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A taldlmany targyat é;\(l) éliéiéhos képletd végyuletek — ahol

R =N-alk, =C(R;)Rs, =CH-R; vagy =C=R, altalanos képletd csoport;

R, és R, hidrogén- vagy halogénatom, vagy alkil-, alkoxi-, adott
esetben kiilonféle szubsztituenseket hordozd amino-, nitro-,
ciano-, fenil-, imidazolil-, szulfo-, hidroxi-, polifluor-
-alkoxi-, karboxi-, alkoxi-karbonil-csoport, -5 (0),~alk-Ar,
-50,-NR;4R;, csoport, szubsztitualt 2-oxo-l-imidazolidinil-
vagy 2-oxo-l-perhidropirimidinil-csoport;

R, oxigénatom vagy =N-OH, =N-O-alk, =N-O-alkAr csoport;

R, alkil-, alk-Het vagy szubsztitualt fenil-alkil-csoport;

R; adott esetben kuldnféleképp szubsztitualt alkil- vagy amino-
csoport; vagy

R, és R; a szénatommal egyutt cikloalkil-csoportot alkot;

R, hidrogénatom, hidroxi-, kuloféleképp szubsztitualt alkil-
vagy amino-csoport, -COO-alk, -R;4-COOR,;;, -CO-COOR,, vagy
szubsztitudlt l-pirrolil-csoport;

R, oxigénatom vagy =N-OH, =NO-alk-COOR;,, =N-O-alk, =CHR;y, =NR.q,



=C (COOR,q) Ryg vagy =C(CONR;R;p1) Ry 4ltalanos képletd csoport;
alk alkil- vagy alkiléncsoport;
Ar fenilcsoport;
m értéke O, 1 vagy 2;
Het egy vagy tobb heteroatomot tartalmazé, adott esetben szubsz-
titualt telitett vagy telitetlen heterociklusos csoport —
és sébéik, izomereik, enantiomereik és diasztereoizomereik, az
eldallitasukra szolgald eljaras és a hatéanyagként ezeket tar-

talmazé gydgyszerkészitmények képezik.
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A taldlmany targyat az (I) &ltaldnos képletld vegyiletek, ezek
sdi, az eldallitasukra szolgdld eljaréds és a hatdanyagként eze-
ket tartalmazd gydgyszerkészitmények képezik.

Az (I) &altaléanos képletben
R jelentése =N-alk, =C(R,)Rs, =CH-R; vagy =C=R, &ltalanos képle-

td csoport;

R, és R, lehetnek azonosak vagy kilonbozdék, és jelentésik hidro-
gén- vagy halogénatom, vagy alkil-, alkoxi-, aminocsoport,
-N=CH-N (alk)alk’ 4&ltalénos képletd csoport, nitro-, ciano-,
fenil-, imidazoiil—, szulfo-, hidroxi-, polifluor-alkoxi-,
karboxi-, alkoxi-karbonil-csoport, -NH-CO-NR;R,,,
-N(alk) -CO-NR;;Ry,, -N(alk-Ar)-CO-NR{;R;,, -NH-CS-NR;R;,,
-N(alk)-CS-NR;;R,,, =-NH-CO-R,;, -NH-CS-R,,, =NH-C(=NR;;)=NR;¢R;;,
-N(alk) -C (=NR,;) -NR;(R;,, ~-CO-NR,R; 5, -NH-0,-NR;4R,5,
-N(alk) -SO,-NR;,R;2, -NH-S0,-CF;, -NH-SO,-alk, -NR,oR;3,
-S(0),-alk-Ar, -S0,-NR;(R;, 4altalédnos képletld csoport vagy
adott esetben a 3-as helyzetben alkilcsoporttal szubsztituilt
2-oxo-l-imidazolidinil-csoport, vagy adott esetben a 3-as
helyzetben alkilcsoporttal szubsztitudlt 2-oxo-l-perhidro-
pirimidinil-csoport;

R; jelentése oxigénatom vagy =NOH, =NOalk, =NOalkAr &ltaléanos
képletd csoport;

R, jelentése alkilcsoport, -alk-Het &altalédnos képletd csoport
vagy adott esetben egy vagy tdébb halogénatommal és/vagy al-
kil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, <cianocsoporttal,
-alk-NH,, -COOR;q, -alk-COOR,, &ltaléanos képletli csoporttal

szubsztitudlt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport;
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jelentése 1-11 szénatomos egyenes vagy elagazdé léancu
alkilcsoport, -alk-Het, -NRgRy, -NH-CHO, -NH-COOR; 4,
-NH-SO,R,,, -COOR,,, =-alk-COOR;,, -alk-CONR;oRy5, -alk-NRjoRys,
-alk-0OH, -alk-CN &altalédnos képletl csoport, adott esetben egy
vagy tobb haloéénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, ~COOR g,
~alk-COOR,, &ltaléanos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-
csoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport, adott esetben egy
vagy toébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi—, cilanocsoporttal, -alk-NH,, -COOR,,
-alk-COOR,, 4ltalanos képletd csoporttal szubsztitualt Ar al-
talanos képletd csoportot tartalmazdé -NH-CO-Ar &ltalanos kép-
letd csoport, -NH-CO-Het, -NH-CO-alk-Het, -NH-CO-alk-COORy,,
-NH-CO-alk-NR;,R;s &ltalanos képletd csoport, adott esetben
egy vagy tobb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, ~alk-NH,, ~COOR; o,
-alk-COOR,, &ltalénos képletd csoporttal szubsztitudlt Ar &l-
talanos képletd csoportot tartalmazé -NH-CO-alk-Ar altalanos
képletd csoport, adott esetben -COOR;, &ltaléros képletd cso-
porttal szubsztitudlt l-pirrolil-csoport, adott esetben egy
vagy tobb hélogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR; ¢,
-alk-COOR,, 4ltalénos képletd csoporttal szubsztitualt Ar al-
talanos képletd csoportot tartalmazé -NH-CO-NH-alk-Ar altala-
nos képletd csoport, -NH-CO-NH-Het, -NH-CO-NH-alk-Het altala-
nos képletld csoport, adott esetben egy vagy tobb halogénatom-

mal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-,
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cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR,, &ltalénos kép-
letd csoporttal szubsztitudlt Ar &ltalédnos képletd csoportot
tartalmazé -NH-CO-NH-Ar dltalénos képletd csoport,
-NH-CO-alk, -NH-CO-cikloalkil, -NH-CO-NH-alk &ltaléanos képle-

td csoport vagy -NH-CO-NH,-csoport; vagy

R, és Ry a szénatommal egyltt, amelyhez kapcsolodnak, cikloalkil-

csoportot alkotnak;

R, jelentése hidrogénatom, hidroxicsoport, 1-11 szénatomos egye-

nes vagy elédgazdé lancu alkilcsoport, -alk-CH, ~-NR4R5,
-alk-NR;,R;s, -alk-Het, -NH-CHO,  -COO-alk,  -alk-COORy,
-alk-CO-NR;4R,3 &ltalanos képletd csoport, adott esetben egy
vagy tobb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR;q,
-alk-COOR;, &ltalanos képletd csoporttal szubsztitudlt fenil-
csoportot tartalmazd fenil-alkil-csoport, -R,4-COORyy,
-CO-COOR,, &ltalénos képletd «csoport, vagy adott esetben
-COOR;, &ltalanos képletl csoporttal szubsztitudlt l-pirrolil-
-csoport;

jelentése oxigénatom vagy =NOH, =NO-alk-COOR,;,, =NO-alk,
—CHR,,, =NR;;, =C(COOR)R,, vagy =C(CONR;¢R,,)R,, &ltalénos kép-

letd csoport;

Ry jelentése hidrogénatom, alkilcsoport, -alk-COOR;,, -alk-NR;gR;;,

-alk-Het 4&ltaldnos képletd csoport, vagy adott esetben egy
vagy tdébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, clanocsoporttal, -alk-NH,, -COOR; ¢,
-alk-COOR;, 4ltalénos képletd csoporttal szubsztitudlt fenil-

csoportot tartalmazd fenil-alkil-csoport;
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R, jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

RlO

Rll

Rl7

RlB

jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

jelentése hidrogénatom, 1-9 szénatomos egyenes vagy eléagazd
lanci alkilcsoport, alkoxicsoport, -alk-COOR,,, -alk-Het,
-alk-NR;,Ryo &ltaléanos képletd csoport, adott esetben egy vagy
tsbb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxicsoporttal, -alk-NH, 4&ltalénos képletd csoporttal,
karboxi-, alkoxi-karbonil-, cianocsoporttal, -alk-COOR;, alta-
lanos képletd csoporttal szubsztitudlt fenilcsoportot tartal-
mazd fenil—alkil;csoport, adott esetben egy vagy tdbb halo-
génatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-
-csoporttal, -alk-NH, altalénos képletd csoporttal, karboxi-,
alkoxi-karbonil-, ciano-csoporttal, -alk-COOR,, &ltalénos kép-
letd csoporttal szubsztitualt fenilcsoport vagy -Het &ltala-
nos képletd csoport;

jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

jelentése alkilcsoport, Het &ltaldnos képletd csoport vagy
alkoxi-karbonil-csoport;

és R,s lehetnek azonosak és kiilénbsézdk, és mindegyik jelentése
alkilcsoport; vagy
jelentése hidrogénatom és

jelentése hidrogénatom, alkilcsoport, =-COR;,, =-CSRp; vagy
-SO,R,, &dltalénos képletld csoport;

jelentése =CHOH vagy =CH(OH) (1-5 szénatomos alkil) &ltalanos
képletd csoport;

jelentése alkil- vagy fenil-alkil-csoport;

jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport,
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jelentése hidroxi-, alkilcsoport, -alk-Het, -NR,sR26,
-alk-COOR,,, -Het &ltalénos képletd csoport, adott esetben egy
vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxicsoporttal, -alk-NH,, -COOR;, &ltalénos képletd
csoporttal, cianocsoporttal, -alk-COOR,;, &ltalédnos csoporttal
szubsztitualt fenilcsoport, vagy adott esetben egy vagy toébb
halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxi-csoporttal, -alk-NH,, =-COOR;, &ltalanos képletld cso-
porttal, cianocsoporttal, -alk-COOR,, &ltalénos képletld cso-
porttal szubsztifuélt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-

csoport;

R,, jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

R,, jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

Rz2

jelentése alkil-, cikloalkilcsoport, -COOalk, -alk-COOR,, al-
taldnos képletd csoport, adott esetben egy vagy tobb halogen-
atommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-cso-
porttal, -alk-NH,, =-COOR,, &ltaldnos képletd csoporttal,
cianocsoporttal, -alk-COOR;, &altalédnos képletd csoporttal
szubsztitualt fenilcsoport, adott esetben egy vagy tdébb halo-
génatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-
-csoporttal, '—alk—NHy -COOR,, &ltalanos képletd csoporttal,
cianocsoporttal, -alk-COOR,, &ltalanos képletd csoporttal
szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport,
-alk-NR,(R;, &ltalanos képletd csoport, adott esetben egy vagy
tdbb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxicsoporttal, -alk-NH,, -COOR,, &ltalanos képletd cso-

porttal, cianocsoporttal, -alk-COOR;, &ltaldnos képletd cso-



porttal szubsztitudlt Ar &ltalédnos képletd csoportot tartal-
mazdé -NH-Ar 4altalanos képletd csoport, -Het, -alk-Het, -OR;,
4ltaldnos képletd csoport, adott esetben egy vagy toébb halo-
génatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-
-csoporttal, -alk-NH,, -COOR;, &ltalédnos képletd csoporttal,
cianocsoporttal, -alk-COOR;, &ltalédnos képletd csoporttal
szubsztitudlt Ar 4altaldnos képletd csoportot tartalmazd
-NH-alk-Ar 4&ltalanos képletd csoport, -NH-alk-Het, -NH-alk,
-NH, vagy -NH-Het &altalanos képletl csoport;

R,; jelentése —NH—alk, -NH-Ar, -NH-Het &ltalanos képletd csoport
vagy aminocsoport;

R,, jelentése alkil- vagy fenilcsoport;

R,s és R,s lehetnek azonosak vagy kilénbozdek, és mindegyik jelen-
tése alkil- vagy cikloalkilcsoport;

R,; jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

alk jelentése alkil- vagy alkiléncsoport;

alk' jelentése alkilcsoport;

m értéke O, 1 vagy 2;

Ar jelentése fenilcsoport;

Het jelentése adott esetben egy vagy tobb alkil-, fenil- vagy
fenil-alkil-csoporttal szubsztitudlt, 1-9 szénatomot és egy
vagy toébb heteroatomot (oxigén-, kén-, nitrogénatomot) tar-
talmazé telitett vagy telitetlen mono- vagy policiklusos
heterociklus;

azzal a megkdtéssel, hogy amennyiben

R, és R, jelentése hidrogénatom, és

R, jelentése oxigénatom, akkor



R jelentése

(a) =C=R,; altalédnos képletld csoporttdél — amelyben
R, jelentése oxigénatom vagy =NOH-csoport — eltéréd;

(b) =CH-Rg altalénos képletd csoporttdél — amelyben
R, jelentése hidroxicsoport — eltérd.

Az eldz8 és a tovabbi meghatdrozasokban, amennyiben méasképp
nem jellezzik, az alkil-, alkilén- és alkoxi-csoportok és egysé-
gek 1-6 szénatomos egyenes vagy elagazd szénlancl csoportok, az
acilcsoportok és egységek 2-4 szénatomosak, a cikloalkilcso-
portok 3-6 szénatom&sak és a halogénatomok fluor-, kloér-, brém-
vagy Jjdédatomok.

A Het 4&ltaldnos képletl csoport jelentése elénydsen pirro-
lil-, piridil-, pirimidinil-, imidazolil-, tiazolil-, oxazo-
linil-, tiazolinil-, pirazinil-, tetrazolil-, triazolil-, pirro-
lidinil-, piperazinil-, piperidinil-, tienil-, furil-, azeti-
dinil-, imidazolinil-csoport, amely heterociklusos csoportok
adott esetben egy vagy tobb alkil-, fenil- vagy fenil-alkil-cso-
porttal szubsztituadltak. A szubsztituensek eldnydsen metil-,
fenil- és benzilcsoportok.

A polifluor-alkoxi-csoportok eldnydsen trifluor-metoxi-cso-
portok.

Azok az (I) altalanos képletd vegylletek, amelyek képletében
R jelentése =C=R; altalédnos képletl csoport — amelyben

R, jelentése =NO-alk, =C(COOR;y)R,,, =C(CONR;jR,;)R,q vagy =CHRiq

dltalénos képletd csoport — és/vagy
R; Jelentése =N-OH, =NO-alk vagy =NO-alk-Ar A&ltalédnos képletd

csoport,



izomer formakban (E és Z) léteznek. Ezek az izomerek és keveré-
keik szintén a taldlmany targyat képezik.
Azok az (I) altalédnos képletd vegyliletek, amelyek képletében
R jelentése =CH-R¢ &ltalénos képletd csoport — amelyben
R; jelentése -CO-COOR;, &ltalanos képletd csoport —
tautomer alakokban (E és Z) léteznek. Ezek a tautomerek is a ta-
ldlmédny targyat képezik.
Azoknak az (I) &ltalédnos képletd vegylileteknek —
amelyek képletében
R Jelentése =C(R4)Rg vagy =CH-R, &ltalénos képletd csoport —
az enantiomerjei és diasztereoizomerjei szintén a taldlmény tar-
gyat képezik.
Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylleteket, amelyek képleté-
ben —
R jelentése =N-alk, =C(R;)Rs vagy =CH-R; altalédnos képletd cso-
port;
R; jelentése hidrogénatom; és
R; jelentése oxigénatom —
(IT) 4ltalédnos képletd vegylletekbdl — amelyek képletében
R jelentése =N-alk, =C(R;)R; vagy =CH-R; &ltalanos képletd cso-
port, ahol
Rs jelentése hidrogénatom;
R, és R, jelentése azonos az (I) &ltaldnos képletnél megadot-
takkal; és
Ra jelentése alkoxicsoport -—
ammdénium-acetit jelenlétében végzett gylrlzarassal 4&llithatjuk

eld.
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Ezt a reakcidét eldnydsen ecetsavban, a reakcidelegy forras-
pontjanak hdémérsékletén végezzik.

A (II) a&altaldnos képletl vegylleteket eldallithatjuk egy
ClCOCORa &ltaldnos képletd savklorid — amely képletben
Ra jelentése alkoxicsoport — és egy (III) altaldnos képletid ve-
gylilet — amelynek képletében
R jelentése =N-alk, =C(R,)Rs vagy =CH-Ry; &ltalénos képletd cso-

port, ahol

R, jelentése hidrogénatom; és
R, és R, jelentése aéonos az (I) &altaléanos képletnél megadottak-

kal — reagaltatéasaval.

Ezt a reakciét eldnydsen egy inert olddszerben, példaul tet-
rahidrofuranban, egy tercier amin, példaul trietil-amin, Jelen-
létében 0 és 25°C kézoétti hémérsékleten végezzik.

A (III) Atalanos képletl vegylileteket eldallithatjuk a pél-
dékban, valamint P.W. NEBER et al., Justus Liebigs Ann. Chem.,
526, 277 (1936), V.S. VELEZHEVA et al., Khim. Farm. 2Zh., 24, 46
(1990) (Chem. Abstracts, 114 : 228786), YUHPYNG L. CHEN et al.,
J. Med. Chem., 35(8), 1429 (1992) &ltal ismertetett médszerek
felhaszndlasaval vagy adaptalaséval.

Az olyan (I) &ltaldnos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =N-alk vagy =CH-R; 4ltaldnos képletd csoport, ahol

R jelentése hidrogénatom; és
R; jelentése =NOH, =NOalk vagy =NOalkAr &ltalédnos képletd csoport —
eld8allithatjuk egy megfeleldé (I) altalanos képletd vegyllet —

amelynek képletében
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R; jelentése oxigénatom —

és egy H,NORb &ltalanos képletl vegylilet -— amelynek képletében

R, jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy -alkAr dltalanos
képletd csoport, ahol

alk és Ar fjelentése azonos az (I) 4altalédnos képletnél megadot-
takkal —

reagaltatasaval.

Ezt a reakciét &ltalaban egy inert olddszerben, egy alkohol-
ban (példaul etanolban), dioxdnban vagy vizben, a reakcidelegy
forraspontjan végezzﬁk.

Az olyan (I) &ltalénos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, &ltalédnos képletd csoport, amelyben

R, jelentése oxigénatom —
eldallithatjuk a megfeleld (I) &ltalanos képletd vegyliletek —

a képletben
R jelentése =C=R, &ltaldnos képletd csoport, és

R, jelentése NOH csoport —
hidrolizisével.

Ezt a reakcidt altaladban egy sav segitségével, vizes kodzeg-
ben, a reakcidelegy forraspontjan végezzik. Savként eldnydsen
sbésavat alkalmazunk.

Az olyan (I) altalénos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, &ltalénos képletld csoport, és

R, jelentése =NOH csoport —

eldallithatjuk egy alkil-nitrit és egy megfeleld (I) altaléanos
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képletd vegyiilet — amelynek képletében
R jelentése =CH-R; &ltalédnos képletd csoport, és

R, jelentése hidrogénatom —
reagdltatasaval.

Ezt a reakcidét eldnydsen egy inert oldészerben, peéldaul
dimetil-szulfoxidban, egy alkalifém-hidrid, mint né&trium-hidrid,
jelenlétében, 20°C  kdruli hémérsékleten végezzik. Eldnydsen
izoamil-nitritet hasznadlunk a reakcidhoz.

Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, altalanos képletd csoport, és

R, jelentése =NO-alk-COOR;, vagy =NO-alk &ltalanos képletd

csoport —
eldallithatjuk egy megfeleld (I) &altalanos képletd vegylilet —
a képletben
R jelentése =C=R,; &ltalédnos képletd csoport, és

R, jelentése =NOH csoport —
és egy Hal-Rc &ltalanos képletd halogenid -— a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
Rc jelentése alkilcsoport vagy -alk-COOR;, &ltalénos képletd cso-

port, amelyben

alk és R,, jelentése azonos az (I) atalénos képletnél megadot-

takkal —
reagaltatéaséaval.

Ezt a reakciét eldnydsen egy bazis, példadul egy alkalifém-hid-
rid, igy natrium-hidrid, Jjelenlétében, egy inert oldészerben, igy

dimetil-szulfoxidban, 20°C kériili hémérsékleten végezzik.
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A Hal-Rc &ltalénos képletd vegylletek — amelyek képletében
Rc jelentése -alk-COOR,, &ltalénos képletd csoport —
a kereskedelemben kaphaték, vagy eldallithatdék egy Hal-alk-Hal
dltalanos képletd vegylilet — a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
alk jelentése alkilcsoport —
és egy alkalifém-cianid (n&trium- vagy kalium-cianid) egymassal
térténd reagaltatéséaval, amelyet egy viz-alkohol elegyben, 0°C és
a reakcidelegy forraspontja koézdtti hdémérsékleten végzlink, majd
a reakcidét egy erég savval, pééldaul sésavval, folytatjuk egy
alkohol (példaul metanol vagy etanol) jelenlétében 0°C és a reak-
ciéelegy forraspontja kozotti hémérsékleten.

Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, &ltaléanos képletl csoport, ahol

R, jelentése %CHRM dltaladnos képletd csoport, amelyben

R;; jelentése hidroxicsoport —

eldallithatjuk megfeleld (I) A4atalénos képletd vegylletek — a
képletben
R;, jelentése -NR,sR,s 4ltalanos képletd csoport —
hidrolizisével.

Ezt a reakcidét eldnydsen egy sav, mint sdsav, segitségével
vizes kdzegben 20°C és 40°C k&zdtti hémérsékleten végezzik.

Az olyan (I) &altaléanos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, &ltalénos képletd csoport, ahol

R, jelentése =CHR,;, &ltaldnos képletd csoport, amelyben
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R,, jelentése -NRysR,; 4ltalénos képletd csoport —
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalénos képletid vegylilet —
a képletben
R jelentése =CH-R¢ altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése halogénatom —
és egy HC(Rd)Re)Rf &ltalédnos képletd vegyiulet — a képletben
Rd és Rf azonosak vagy kiilénbsézék, és mindegyik Jelentese
-NR,sR,¢ 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R,s és R, jelentése azonos az (I) altalanos képletnél mega-
dottakkal; ég
Re jelentése alkoxi-, példaul terc-butoxicsoport; vagy
Rd, Re és Rf azonosak, és mindegyik jelentése -NRjsRy¢ dltaléanos
képletd csoport, amelyben
R,s és R,; jelentése azonos az (I) &ltalanos képletnél mega-
dottakkal —
egymassal tdérténd reagaltatésaval.
Ezt a reakciét altaléban egy inert oldészerben, mint dimetil-
-formamidban, 20°C és 40°C ko6zdtti hémérsékleten végezzik.
A HC(Rd) (Re)Rf &ltalanos képletld vegylleteket eld&llithatjuk
H. BREDERECK, Liebigs Ann. Chem., 762, 62 (1972) mbdszere sze-
rint vagy annak adaptéléasaval.
Az olyan (I) altalanos képletd vegylleteket, amelyek képleté-
ben
R jelentése =C=R, &ltalanos képletd csoport, ahol
R, jelentése =CHR,, 4ltalénos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése alkilcsoport, adott esetben szubsztitualt

fenilcsoport, -alk-Het &ltalénos képletd csoport,
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adott esetben szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd
fenil-alkil-csoport, -Het vagy -alk-COOR,, &ltalanos
képletﬁ csoport —

eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalénos képletd vegyllet —

a képletben

R jelentése =CH-R; altalédnos képletd csoport, ahol

R¢ jelentése hidrogénatom —
és egy OHC-Rg altalénos képletd aldehid — a képletben
Rg jelentése alkilcsoport, adott esetben egy vagy tdbb halogén-

atommal és/vagy ’alkil—, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-

csoporttal, =-alk-NH,, =-COOR;, &ltalénos képletd csoporttal,
cianocsoporttal, -alk-COOR,, 4&ltalénos képletd csoporttal
szubsztitualt fenilcsoport, -alk-Het &ltalanos képletd cso-
port, adott esetben egy vagy tobb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, . amino-, hidroxicsoporttal,

-alk-NH,, -COOR,, &ltalénos képletd csoporttal, ciano-csoport-

tal, -alk-COOR;, &ltalédnos képletd csoporttal szubsztitualt

fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport, -Het vagy

-alk-COOR;, &4ltaléanos képletl csoport; amelyekben

alk, Het és R;, jelentése azonos az (I) &ltalanos képletnel

megadottakkal —
egymissal tdrténd reagéltatéséaval.

Ezt a reakciét 4ltaldban vagy egy inert oldészerben, példaul
dimetil-formamidban, 1,2-dimetoxi-eténban, egy kis szénatom szé-
mi alifds alkoholban (példadul metanolban, etanolban) vagy ezen
oldészerek elegyében, egy bazis, példaul nédtrium-hidroxid, kali-

um-hidroxid, egy erd8s szerves béazis, példaul 1,8-diaza-bicik-
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1o[ S, 4,0] undec-7-én jelenlétében 20°C és 100°C kézdtti hémérsék-
leten végezziik, vagy dimetil-szulfoxidban egy alkélifém-hidrid,
példaul natrium-hidrid, Jelenlétében 20°C koérili hémérsékleten
végezziik, vagy (tetrabutil-amménium)-bromid és egy bazis, példa-
ul egqy alkélifém—hidro*id (mint natrium-hidroxid, k&lium-hidro-
xid) Jjelenlétében dimetil-szufoxidban, 20°C és a reakcidelegy
forraspontja koézotti hémérsékleten végezziik, vagy ecetsavban
vagy ecetsav-anhidridben, amménium-acetét jelenlétében 20°C és a
reakcibelegy forraspontja kézdtti hémérsékleten végezzik.

Az OHC-Rg éltalégos képletd vegylletek a kereskedelemben kap-
haték vagy eldallithatdk
(a) a megfeleld HOH,C-Rg altaléanos képletld alkoholok oxidacibja-
val [ K,Cr,0, segitségével kénsavas kdzegben; CrO; segitségével pi-
ridinben vagy MnO, segitségével egy halogénezett olddszerben
(példaul metilén-dikloridban), 20°C koruli hémérsékleten; vagy
dimetil-szulfoxid és ClCO-COCl segitségével D. SWERN et al., J.
Org. Chem., 44, 4148 (1979) mdédszere szerint vagy annak adapta-
laséaval] ;
(b) a megfeleld HOOC-Rg &ltalénos képletd karbonsavak redukcid-
javal (litium-aluminium-hidrid vagy AlH; segitségével egy inert
oldészerben példaul tetrahidrofuranban, 0°C és 25°C kézdtti hé-
mérsékleten);
(c) a megfeleld alk-OOC-Rg &altalanos képletl észterek redukcid-
javal (diizobutil-aluminium-hidrid segitségével egy inert oldd-
szerben, példaul toluolban, =-70°C és 25°C kdzdtti hdémérsékleten,
vagy litium-aluminium-hidrid segitségével egy inert oldoészerben,

példaul tetrahidrofurénban, 0°C és 25°C koézdtti hémérsékleten).
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A megfeleld HOH,C-Rg &ltalanos képletd alkoholok, amelyek
képletében —
Rg jelentése =-alk-Het vagy adott esetben szubsztitudlt Ar cso-
portot tartalmazé -alk-Ar &ltalénos képletd csoport —
a kereskedelemben kaphatdak, vagy eldallithatdék a megfeleld fém-
organikus vegylletekbdl N.S. NARASIMHAN et al., Tetrahedron
Lett., 22 (29), 2797 (1981); L. ESTEL et al., J. Het. Chem., 26,
105 (1989); N.S. NARASIMHAN et al., Synthesis, 957 (1983); H.W.
GSCHWEND et al., Organic Reactions, 26, 1 (1979); V. SNIEKUS,
Chem. Rev., 90, 879‘(1990) és F. MARSAIS et al. J. Heterocyclic
Chem., 25, 81 (1988) dltal ismertetett moédszerek szerint vagy
azok adaptélasaval. El&nydsen egy heterociklusbdél vagy adott
esetben szubsztitudlt benzolszarmazékbdl képzett organikus-
~-litium- vagy magnézium-vegylletet formaldehiddel, etilén-oxid-
dal vagy egy Hal-alk-CH,OP 4&ltaldnos képletd vegylulettel —
amelynek képletében
P jelentése véddcsoport (példaul metil-éter, tetrahidropiranil-
-éter, benzil-éter vagy trietil-szilil-éter);
Hal jelentése halogénatom; és
alk jelentése alkilcsoport —
reagaltatunk, majd az alkohol funkciét felszabaditjuk W. GREENE
et al., Protecting Groups in Organic Synthesis, second edition,
1991, John Wiley and Sons, &altal ismertetett mddszerek szerint
vagy azok adaptaléaséaval.
A megfeleld HOH,C-Rg &ltalanos képletd alkoholokat — amelyek
képletében

Rg jelentése -alk-Het vagy adott esetben szubsztitualt Ar alta-
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lénos képletd csoportot tartalmazd -alk-Ar 4ltalédnos képletd
csoport —
szintén eldallithatjuk a megfeleld karbonsavak vagy észterek re-
dukciéjaval, amelyet litium-aluminium-hidrid segitségével egy
inert oldészerben, mint tetrahidrofuranban vagy dietil-éterben,
a reakcideleqgy forraspontjanak hdémérsékletén végzink.
Az olyan HOH,C-Rg 4&ltalénos képletd alkoholokat — amelyek
képletében
Rg jelentése -alk-Het altaléanos képletd csoport —
eldallithatjuk J. TH. MEYER et al., Helv. Chem. Acta, 65, 1868
(1982) médszere szerint vagy annak adaptaléaséaval
Hal-H,C-alk (0-5C)-Het &ltalédnos képletd vegyiletekbdél kiindulva,
amely éltalénés képletd vegylleteket a megfeleld
HOH,C-alk (0-5C) -Het 4altalanos képletd vegylilet és egy halogéne-
z8szer (foszfor-halogén-szarmazék vagy szulfinil-klorid) egymas-
sal torténd reagaltatasaval allithatunk els, amely reakciét
adott esetben egy inert olddszerben, példaul metilén-diklo-
ridban, 20°C és 40°C kézdtti hémérsékleten végzink.
A megfeleld HOOC-Rg altalanos képletd karbonsavak — amelyek
képletében
Rg jelentése -Het, -alk-Het, adott esetben szubsztitudlt Ar &l-
talanos képlet(i csoportot tartalmazé -alk-Ar &ltalénos képle-
td csoport —
a kereskedelemben kaphatdk, vagy eldadllithaték a megfeleld
heterociklusokbél és az adott esetben szubsztitudlt benzolszar-
mazékokbél L.ESTEL et al., J. Heterocyclic Chem., 26, 105

(1989); N.S. NARASIMHAN et al., Synthesis, 957 (1983); A. TURCK
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et al., Synthesis, 881 (1988); A.J. CLARKE et al., Tetrahedron
Lett., 27, 2373 (1974); A.R. KATRITZKY et al., Org. Prep.

Procedure Int., 0(6), 585 (1988) ; N. FURUKAWA et al.,

Tetrahedron Lett., 8 (47), 5845 (1987); H.W. GSCHWEND et al.,

Organic Reactions, 26, 1 (1979) és V. SNIECKUS, Chem. Rev., 890,
879 (1990) médszere szerint vagy azok adaptélésaval. A megfeleld

heterociklusbdl vagy az adott esetben szubsztitudlt benzolszar-

mazékbél eldnydsen fém-organikus szarmazékot készitink (litium-

vagy magnézium-organikus vegyliletet), és azt vagy szén-dioxiddal
vagy egy Hal-alk-COOalk &ltalénos képletd vegyllettel — a kép-
letben

Hal jelentése halogénatom; és
alk jelentése alkilcsoport —
reagaltatjuk, majd a keletkezd eésztert hidrolizaljuk.

A Hal-alk-COOalk Altalanos képletd vegylletek a kereskedelem-
ben kaphaték, vagy eldallithatdék egy Hal-alk-Hal dltaldnos kép-
letd vegyiilet — a képletben Hal jelentése halogénatom — és egy
alkalifém-cianid, példaul natrium- vagy ké&lium-cianid, egymassal
térténd reagaltatasaval, amelyet egy viz-alkohol oldbészerelegy-
ben, 0°C és a reakcidelegy forraspontja koézotti hémérsékleten
végziink, majd egy savval, példéaul sésavval, folytatjuk a reakci-
6t egy alkohol jelenlétében 0°C és a reakcidelegy forraspontja
kézdtti hémérsékleten.

A megfeleld alkOOC-Rg altalénos képletd észterek a kereskede-
lemben kaphaték, vagy eld&llithaték szerves savakbdl, egy adsva-
nyi sav, példaul sésav vagy kénsav, hatéasara egy alkoholban,

amely egyben észterezd reagensként 1is szolgdl, a reakcidelegy
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forraspontjan.

A Hal-alk-Hal altalédnos képletd vegyliletek a kereskedelemben
kaphaték vagy a megfeleld dialkoholokb6l el&allithatdék C.
LAROCK, "Comprehensive Organic Transformations", Ed. VHC, 353.
old. (1989) médszerei szerint vagy azok adaptéalédsaval.

Az olyan HOC-Rg &ltalédnos képletd vegylletek — amelyek kép-
letében Rg jelentése -alk-COOR,, altalénos képletd csoport — a
kereskedelemben kaphaték, vagy a megfeleld karbonsavak redukcid-
javal eld4llithaték H.C. BROWN et al., J. Am. Chem. Soc., 106,
8001 (1984) és J. Ofg. Chem., 52, 5400 (1987) médszerel szerint
vagy azok adaptédléasaval. A megfeleld savak a kereskedelemben
kaphaték, vagy H. HUNSDIECKER et al., Chem. Ber., 75, 256 (1942)
és R.F. NAYLOR, J. Chem. Soc., 1108 (1947) médszerei szerint
vagy azok adaptéléasaval eldéallithatédk.

Az olyan (I) a&ltaléanos képletld vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, &ltalénos képletd csoport, ahol

R, jelentése NR;, 4ltalanos képletd csoport —
eldallithatjuk etil-(trifluor-acetét) és egy megfeleld (I) alta-
lanos képletd vegylilet — a képletben
R jelentése =CH-R,; 4ltalénos képletd csoport, amelyben

R; jelentése -NR;,R;s 4ltaldnos képletd csoport, ahol

R,; jelentése hidrogénatom, és
R,s jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport —
egymassal tdrténd reagaltatéasaval.
Ezt a reakciét 4&ltaldban egy inert olddészerben, példéaul

dimetil-formamidban, 60°C kérili hémérsékleten végezzik.
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Az olyan (I) &ltalénos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, &ltaléanos képletd csoport, ahol

R, jelentése =C (COORy()R,, 4ltalénos képletld csoport —
eldallithatjuk egy (IV) &ltalanos képletd vegyllet — a képletben
R,, R, és R, jelentése azonos az (I) altalanos képletd vegytlile-

tekre megadottakkal; és

Rh jelentése -C(R,,) (OH)-COOR,, a4ltalénos képletl csoport, ahol

R,, és Ry, jelentése azonos az (I) &ltalanos képletd vegyi-

letekre megadéttakkal —

dehidratéaléasaval.

Ezt a reakciét altaladban ecetsavanhidridben végezzik a reak-
cibelegy forraspontjanak hémérsékletén.

Az olyan (IV) &ltaléanos képletd vegylleteket — amelyek
képletében
R,, R, és R; jelentése azonos az (I) &altalanos képletd vegytlle-

tekre megadottakkal; és
Rh jelentése -C(R,,) (OH)~COOR;, a4ltalénos képletl csoport, ahol

R,, és R,;, jelentése azonos az (I) altalanos képletld vegyl-
letekre megadottakkal —

eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalanos képletd vegyllet —
a képletben
R jelentése =CH-R, altalénos képletd csoport, és

R, jelentése hidrogénatom —
és egy R,,-CO-COOR;, &ltalénos képletl vegylilet — a képletben
R, és R,, jelentése azonos az (I) &ltalénos képletd vegylletekre

megadottakkal —
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egymassal toérténé reagaltatasaval, majd ezutadn ecetsavas keze-
léssel.

Ezt a reakciét dimetil-szulfoxidban, egy alkalifém-hidrid,
mint natrium-hidrid jelenléteben, 20°C korili hémérsékleten, vagy
(tetrabutil-amménium)-bromid és egy bézis, mint egy alkalifém-
-hidroxid (példaul natrium-hidroxid vagy kdlium-hidroxid) jelen-
létében dimetil-szulfoxidban 20°C és 100°C koézoétti hdémérsékleten
végezziik. Az ecetsavval tdrténd kezelést 20°C alatti hdémérsékle-
ten végezzlk.

Az R,,—CO-CQOORy, éitalénos képletd vegyliletek — amelyek képle-
tében
Ry, és R,y jelentése azonos az (I) 4ltalanos képletd vegyliletekre

megadottakkal —

a kereskedelemben kaphatdék, vagy eldallithatdék L.A. CARPINO, J.
Org. Chem., 29, 2820 (1964) és H.H. WASSERMAN, J. Org. Chem.,
50, 3573 (1985) médszerei szerint vagy azok adaptéaléasaval.

Az olyan (I) &ltalanos képletld vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C=R, &ltalénos képletid csoport, amelyben

R, jelentése =C(CONR¢R;;)R,, &ltalanos képletd csoport —
eldallithatjuk egy megfeleld (I) &altalanos képletd vegylilet —

a képletben
R jelentése =C=R, &ltalédnos képletd csoport, amelyben

R, jelentése =C(COOR,() Ry, &ltalénos képletd csoport —
és egy HNR;(R,, &ltalédnos képletd amin — a képletben
R,, és R, jelentése azonos az (I) &altalanos képletd vegyliletekre

megadottakkal —
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egymassal torténd reagaltatasaval.

Amikor egy savat alkalmazunk, akkor a reakciét egy peptid-
kémiaban hasznalatos kondenzalészer, mint egy diimid (példaul
N,N'-diciklohexil-karbodiimid) vagy N,N'-karbonil-diimidazol jJe-
lenlétében egy inert olddészerben, egy éterben (példaul tetra-
hidrofuranban, dioxanban), egy amidban (dimetil-formamidban)
vagy egy kloérozott oldészerben (példédul metilén-dikloridban,
1,2-diklér-etdnban, kloroformban) 0°C és a reakciodelegy forras-
pontja kézétti hémérsékleten végezziik. Amikor egy észtert alkal-
mazunk, akkor vagy égy szerves kézegben, adott esetben egy sav-
megkdtészer, mint egy nitrogéntartalmd szerves bazis (példéul
trialkil-amin, piridin, 1,8-diaza-biciklo[ 5.4.0]undec-7-én vagy
1,5-diaza-biciklo[ 4.3.0] non-5-én) Jjelenlétében és a fentiekben
megadott oldészerekben vagy ezek elegyében végezzik a reakcidt
0°C és a reakcidelegy forrédspontja koézotti hémérsékleten, vagy
kétfazist vizes-szerves olddészeres kdzeget alkalmazunk, és a re-
akciét egy alkali- vagy alkali foldfémet tartalmazd bazis (nat-
rium-hidroxid, k&lium-hidroxid), vagy alkdli- vagy alkalifoldfé-
met tartalmazd karbonadt vagy hidrogén-karbondt jelenlétében ve-
gezzik 0°C és 40°C kozdtti hémérsékleten.

Az olyan (I) altalanos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R Jjelentése =C(R4)R5 4dltalénos képletd csoport,

R, jelentése alkilcsoport, -alk-Het &ltalanos képletd csoport

vagy adott esetben egy vagy tébb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, cianocsoporttal,

-alk-NH,, -COOR,,, =-alk-COOR,, &ltalanos képletd csoporttal
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szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkilcsoport, és

Rs jelentése azonos R, jelentésével —
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalanos képletd vegylilet —
a képletben
R jelentése =CH-Rg &ltalanos képletd csoport, ahol

R, jelentése hidrogénatom —
és egy Hal-Ri &ltalanos képletd halogenid — a képletben
Ri jelentése alkilcsoport, -alk-Het dltalanos képletd csoport,

vagy adott esetben egy vagy tébb halogénatommal és/vagy

alkil-, alkoxi-,' nitro-, amino-, hidroxi-, cianocsoporttal,

-alk-NH,, =-COOR;q, -alk-COORy 4ltalénos képletd csoporttal

szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport;
alk, Het és R,, jelentése azonos az (I) 4dltaladnos képletre meg-

adottakkal —
egymassal torténd reagadltatasaval.

Ezt a reakcidét eldnydsen egy inert olddészerben, mint dimetil-
-szulfoxidban, dimetil-formamidban, tetrahidrofuranban, dioxéan-
ban, egy bézis, mint egy alkalifém-hidroxid (példéul néatrium-
~hidroxid, k&lium-hidroxid) Jjelenlétében, adott esetben (tetra-
butil-amménium) -bromid Jjelenlétében dimetil-szulfoxidban, vagy
egy alkadlifém-hidrid (példaul natrium-hidrid) jelenlétében vé-
gezziik 20°C és a reakcidelegy forraspontja koézdétti hémérsékleten.

A Hal-Ri &altalanos képletd vegyliletek a kereskedelemben kap-
haték, vagy a megfeleld alkoholokbél R.C. LAROCK, " Comprehensive
Organic Transformations", Ed. VCH, 353 old. (1989) mbdszerel
szerint vagy azok adaptéacibéjaval eldadllithatodk.

Az olyan (I) &ltalénos képletd vegylleteket — amelyek képle-
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tében
R jelentése =C(R,)Rs; 4ltaléanos képletd csoport, ahol
R, jelentése alkilcsoport, =-alk-Het dltaldnos képletd csoport
vagy adott esetben szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd
fenil-alkil-csoport, és
R, jelentése (1-11 szénatomos egyenes vagy eldgazé léncu) al-
kilcsoport, -alk-CN, =-alk-Het, -alk-NRjoRjg, —alk-COORiy,
-alk-CO-NR;oR;s, =—COOR;, &ltalénos képletd csoport vagy
adott esetben szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd
fenil—alkil-céoport; vagy
R jelentése =CH-R, altaldnos képletd csoport, ahol
R, jelentése -NR;4R;s vagy -alk-NRi4Rs dltaldnos képletd
csoport, amelyekben
R,, és R,s azonosak vagy kiloénbdzd8k, és mindegyik Jjelentése
alkilcsoport, vagy
R,, jelentése hidrogénatom, és
R;s jelentése alkilcsoport, -COR,, vagy -SO;Rp, altalénos
képletld csoport,

R,, jelentése alkil-, cikloalkilcsoport, -COOalk,
-alk-COOR,, &ltaldnos képlet csoport, adott eset-
ben szubsztituadlt fenilcsoport, adott esetben
szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazdé fenil-al-
kil-csoport, -OR;,, =-Het, -alk-Het, -alk-NR;yR;, al-
taldnos képletd csoport, és

R,, jelentése alkil- vagy fenilcsoport —

el84llithatjuk egy megfeleld (I) altalanos képletd vegyllet —

a képletben
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R jelentése =CH-R; 4ltalanos képletd csoport, és
Rs jelentése alkilcsoport, -alk-Het &altalanos képletd csoport
vagy adott esetben egy vagy tébb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, ciano-csoport-
tal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR,, altalénos képletd cso-
'borttal szubsztituadlt fenilcsoportot tartalmazéd fenil-al-
kil-csoport; vagy
R jelentése =CH-Ry &ltalénos képletd csoport,
R; jelentése -NR;4R;s vagy =-alk-NRyR;s altalanos képletd
csoport, ahol'
R,, és R,s mindegyikének jelentése hidrogénatom —
és egy Hal-Rj éltalénos képletd halogenid — a képletben
Rj jelentése (l1-11 szénatomos egyenes vagy eldgazdé léancu)
alkilcsoport, =-alk-CN, =-alk-Het, -alk-NR;¢R;g, =—alk-COORy,,

-alk-CO-NR,,R;q, -COOR,, 4ltalénos képletd csoport, adott eset-
ben egy vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-,
nitro-, amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,;, =-COORiq,
-alk-COOR,, altalanos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-
csoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport, =-COR,, vagy =SO;R;,
dltaldnos képletd csoport, ahol
R,, jelentése alkil-, cikloalkilcsoport, -COOalk, =-alk-COOR;,
4ltalénos képletd csoport, adott esetben egy vagy tébb ha-
logénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxicsoporttal, -alk-NH,, -COOR,, &4ltalénos képletd cso-
porttal, cianocsoporttal, =-alk-COOR,, &ltalénos képletd
csoporttal szubsztitudlt fenilcsoport, adott esetben egy

vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
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amino-, hidroxi-csoporttal, =-alk-NH,, -COOR,, é&ltalénos
képletd csoporttal, cianocsoporttal, -alk-COOR,, altalanos
képletd csoporttal szubsztituadlt fenilcsoportot tartalmazé
fenil-alkil-csoport, -OR,;,, -Het, -alk-Het, -alk-NRj(R;, al-
taldnos képletd csoport; és

R,; jelentése alkil- vagy fenilcsoport;
alk, Het és R;, jelentése azonos az (I) altalénos képletnél meg-

adottakkal —
egymassal térténd reagdltatisaval, majd az olyan vegylletek eld-
4llitasidra — amelyek képletében
R; jelentése -alk-COOR,, vagy -COOR,;, 4ltalanos képletd csoport,

amelyben

R,, jelentése hidrogénatom —

a megfeleld vegylleteket, amelyek képletében
R; jelentése -COOR;, a4ltalénos képletd csoport; ahol

R, jelentése alkilcsoport —
elhidrolizaljuk.

Ezt a reakciét eldnydsen egy inert olddészerben, mint dimetil-
-szulfoxidban, dimetil-formamidban, tetrahidrofurénban, dioxan-
ban, egy béazis, mint egy alk&lifém-hidroxid (példéul natrium-
-hid-roxid, k&lium-hidroxid) jelenlétében, adott esetben (tet-
rabutil-amménium) ~-bromid jelenlétében dimetil-szulfoxidban, vagy
egy alkalifém-hidrid (példaul néatrium-hidrid) Jjelenlétében vé-
gezzitkk 20°C és a reakcidelegy forraspontja koézdtti hdémérsékleten.
A hidrolizist eldnydsen egy béazis, mint egy alkalifém-hidroxid
(példédul natrium-hidroxid vagy k&lium-hidroxid) segitségével egy

viz-alkohol (példaul etanol) elegyben, korilbeludl 20°C és 30°C
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hémérsékleti tartomanyban végezzik.

A Hal-Rj &ltalanos képletd vegylileteket — amelyek képletében
Rj jelentése -alk-CO-NR(R;; &ltaldnos képletd csoport —
eldallithatjuk egy HNR,(R;s 4altaldnos képletd amin és egy
Hal-alk-CO-Hal altalanos képletd vegyilet — a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
alk jelentése alkilcsoport —
reagaltatasaval, amelyet egy inert oldészerben, mint dimetil-
-formamidban, tetrahidrofuranban, egy klérozott oldészerben, egy
szerves béazis, mint'egy trialkil-amin vagy piridin, jelenlété-
ben, 0°C és a reakcibelegy forraspontja kdzotti hémérsékleten
végziink. A Hal-alk-CO-Hal &ltalénos képletd vegylletek a keres-
kedelemben kaphaték, vagy eldallithaték a megfeleld karbonsa-
vaknak egy halogenezd szerrel, mint szulfinil-kloriddal, egy
inert oldészerben, mint 1,2-diklér-eténban, 60°C kérili hémérsék-
leten végzett halogénezésével. A Hal-alk-COOH &ltaléanos képletd
savakat eldallithatjuk egy alkdlifém-cianid és egy Hal-alk-Hal
4ltalanos képletd vegyilet — a képletben
alk jelentése alkilcsoport; és
Hal jelentése halogénatom —
egyméssal térténé reagéltatasaval, amelyet egy viz-alkohol e-
legyben, 0°C és a reakcidelegy forraspontja kozotti hémérsék-
leten végzink, majd egy erds savval, mint sésavval folytatjuk a
reakciét, vizes kézegben, 0°C és a reakcidelegy forraspontja ko-
z3tti hémérsékleten. A Hal-COOR,, &ltalénos képletd vegyliletek a
kereskedelemben kaphaték, vagy eld8&llithaték a HOUBEN-WEYL, 8.

kdtet, 102 oldalon (1952) leirt mdédszerek szerint vagy azok
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adaptalasaval. Azokat a vegylleteket — amelyek képletében
Rj jelentése -COR,, &4ltaladnos képletd csoport —
eldallithatjuk a megfeleld karbonsavakbél B. HELFERICH et al.,
Organic Synth., I, 147; R. ADAMS et al., Organic Synth., I, 304
és J. GASON, Organic Synth., III, 169 médszere szerint vagy azok
adaptalasaval; valamint azokat a vegylileteket — amelyek képleté-
ben
Rj jelentése -SO,R,, altalédnos képletl csoport —
eld4llithatjuk a megfeleld szulfonsavakbdl egy foszfor-halogenid
(példaul PCl,, PCl3).vagy szulfinil-klorid segitségével vizes fa-
zisban vagy egy inert oldészerben (példaul metilén-dikloridban)
20°C és 40°C koézotti hémérsékleten.

Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R,)R; &ltalénos képletd csoport, ahol

R, és Ry a szénatommal egyitt, amelyhez kapcsolddnak egy cik-

loalkil-csoportot alkotnak —

eldallithatjuk egy megfeleld (I) &ltalédnos képletd vegyllet —
a képletben
R jelentése =CH-R; &ltalé&nos képletl csoport, és

R¢ jelentése hidrogénatom —
és egy Hal-alk-Hal &ltalénos képletd vegyllet — a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
alk jelentése (2-5 szénatomos) alkilcsoport —
egymassal tdorténd reagaltatésaval.

Ezt a reakciét eldnydsen egy inert olddszerben, mint dimetil-

-szulfoxidban, dimetil-formamidban, tetrahidrofuréanban, dioxan-
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ban, egy bazis, mint egy alkadlifém-hidroxid (példaul natrium-
-hidroxid, kalium-hidroxid) jelenlétében, vagy adott esetben
(tetrabutil-amménium) -bromid jelenlétében dimetil-szulfoxidban,
vagy egy alkdlifém-hidrid (peldaul natrium-hidrid) jelenlétében,
20°C és a reakcidelegy forraspontja kozétti hémérsékleten végez-
zuk.

Az olyan (I) altaladnos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R;)Rs &ltalanos képletld csoport, amelyben

Rs; jelentése —NR@RQ dltalanos képletd csoport, ahol

Ry és Ry jelentése hidrogénatom —
egy Hal-R, 4ltalanos képletd halogenid — a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
R, jelentése azonos az (I) altalénos képletnél megadottakkal —
és egy megfeleld (I) altalénos képletd vegyﬁiet — a képletben
R jelentése =CH-R; &ltaléanos képletd csoport, ahol

R¢ jelentése -NR,R;5 &ltalanos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése hidrogénatom,
R,; jelentése -COR,, 4ltalénos képletd csoport, és
R,, jelentése alkilcsoport (1C) —

egymassal tdrténd reagédltatéasaval, majd ezt koévetd hidrolizissel
dllithatjuk eld.

Ezt a reakciét altalédban egy inert oldészerben, mint dimetil-
~szulfoxidban, végezziik egy alkalifém-hidrid, mint natrium-hid-
rid, jelenlétében, 20°C ko6rili hémérsékleten. A hidrolizist alta-
laban egy asvanyi savval, mint sésavval, vizes kodzegben, a reak-

ciéelegy forraspontjan végezziik.
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Az olyan (I) &ltaldnos képletld vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R,)Rs altalénos képletd csoport, amelyben

R; jelentése -NRgRy &ltaldnos képletl csoport, ahol

Ry, jelentése hidrogénatom; és
Ry jelentése alkilcsoport, -alk-COOR,,, -alk-NR;,Ry;,
-alk-Het A&ltalédnos képletd csoport, vagy adott esetben
szubsztitudlt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-
-csoport —
elddllithatjuk a megfelelé (I) altaldnos képletd vegyliletek — a
képletben
R jelentése =C(R,)Rs 4dltalénos képletd csoport, ahol
R; jelentése -NRgRy altalanos képletd csoport, amelyben
Rg és Ry jelentése hidrogénatom —
és egy Hal-Ry &ltalénos képletd halogenid — a képletben
Ry jelentése azonos a fentiekben megadottakkal —
egymassal torténd reagédltatésaval.

Ezt a reakcidét altaldban egy inert olddszerben, mint dimetil-
-formamidban, egy alkalifém-karbonadt, mint natrium- vagy k&lium-
-karbondt vagy e§y trialkil-amin, mint trietil-amin, vagy piri-
din jelenlétében 0°C és a reakcidelegy forraspontja kézdtti hé-
mérsékleten végezzik.

A Hal-R; &ltaléanos képletd vegyliletek a kereskedelemben kapha-
tdk, vagy az olyan vegylileteket — amelyek képletében

Rg jelentése -alk-NR,;R,; 4ltaldnos képletd csoport —
eldallithatjuk egy HNR,(R,; 4ltaldnos képletli amin — a képletben

R;o és R;; jelentése azonos az (I) &ltalé&nos képletnél megadottak-
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kal —
és egy Hal-alk-Hal A&ltalanos képletd halogén vegylilet — a kép-
letben

Hal jelentése halogénatom;
alk jelentése alkilcsoport —
egymassal toérténd reagadltatasaval, amit egy inert oldészerben,
mint dimetil-formamidban, egy savakceptor, mint egy nitrogén-
-bazis, jelenlétében 0°C és 25°C koézdtti hémérsékleten végzink.
Azokat a vegylleteket — amelyek képletében

Rgs jelentése —alk~COde dltaldnos képletd csoport —
eldadllithatjuk egy Hal-alk-Hal &ltalanos képletld vegylilet — a
képletben
Hal jelentése haiogénatom; és
alk jelentése alkilcsoport —
és egy alkdlifém-cianid (natrium-cianid vagy ké&lium-cianid) egy-
méséal térténd reagaltatédsaval, amelyet egy viz-alkohol elegyben
0°C és a reakcidelegy forraspontja kézétti hémérsékleten végziink,
majd a reakcidét egy erds savval, mint sésavval térténd kezelés-
sel folytatjuk, amelyet adott esetben egy alkohol jelenlétében
0°C és a reakcidelegy forraspontja koézoétti hdémérsékleten végziink.

Az olyan (I) &ltaldnos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R4)Rs &ltaléanos képletl csoport, amelyben

R; jelentése -NRgRy 4ltalénos képletd csoport, amelyben

Rg jelentése azonos az (I) altaldnos képletnél megadot-
takkal, és

Ry jelentése alkilcsoport;
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szintén eldallithatjuk a megfeleld (I) &ltaléanos képletd vegyu-
letek — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs &ltalanos képletld csoport,ahol
R jelentése -NRgRy &ltalénos képletl csoport,
Ry jelentése azonos az (I) &ltalanos képletnél meg-
adottakkal, és
R, jelentése hidrogénatom —
és egy Hal-R, 4ltalanos képletd vegylilet — a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
Ry jelentése alkilcséport —
egymassal tdrténd reagdltatasaval.

Ezt a reakcidét egy inert oldészerben, mint dimetil-forma-
midban, egy savmegkdtdszer, mint egy nitrogéntartalmd szerves
bazis (piridin vagy egy trialkil-amin, mint trietil-amin) jelen-
létében 0°C és a reakcidelegy forréaspontja kozotti hdémérsekleten
végezzik.

A Hal-R, altalanos képletd vegyliletek a kereskedelemben kap-
haték vagy C. LAROCK, "Comprehensive Organic Transformations",
Ed. VCH, 345 és 353 oldal (1989) mddszere szerint vagy annak
adaptalaséaval eldallithatdk.

Az olyan (I) &ltalanos képletl vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R;)R; dltalanos képletd csoport, amelyben

R jelentése -alk-COOR,, 4ltaléanos képletd csoport;
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalédnos képletd vegyllet —

a képletben

R jelentése =CH-R; 4ltalédnos képletd csoport,
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R jelentése -alk-COOR,, 4ltalanos képletd csoport, ahol
R,, jelentése azonos az (I) altaldnos képletnél megadottak-
kal —
és egy Hal-R, &ltalanos képletd halogenid — a képletben
R, jelentése azonos az (I) &ltaldnos képletnél megadottakkal —
egymassal torténd reagédltatasaval.

Ezt a reakciét egy inert olddészerben, mint dimetil-forma-
midban, egy alkalifém-hidrid, mint n&trium- vagy k&lium-hidrid
jelenlétében 20°C kdrili hémérsékleten végezziik.

Az olyan (I) 4ltaldnos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R,)R; 4ltalénos képletd csoport, amelyben

R; jelentése -alk(2-6C)OH altalanos képletd csoport —
eldallithatjuk oxalil-klorid és egy megfeleld (I) &ltalanos kép-
letd vegyllet — a képletben
R jelentése =C(R,)R; &ltaléanos képletd csoport, amelyben

R; jelentése -alk-COOR;, &ltalénos képletd csoport, ahol

R,; jelentése hidrogénatom —
egymassal térténd reagdltatasaval, amelyet egy redukcid kovet.

Ezt a reakciét egy inert olddszerben, mint dioxanban, végez-
zik. A redukcidét eldnydsen natrium-tetrahidrido-borattal egy
inert oldészerben, mint dimetil-formamidban, 10°C és 20°C kdzdtti
hémérsékleten hajtjuk végre.

Az olyan (I) &ltaldnos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R,;)R; 4ltalénos képletl csoport, amelyben

R, jelentése =-alk(lC)OH altalanos képletd csoport —
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eldallithatjuk trimetil-klér-szilan és egy megfeleld (I) altala-

nos képletd vegyllet — a képletben

R jelentése =CH-R; 4ltalanos képletd csoport, ahol

R¢ jelentése alkilcsoport, -alk-Het altalanos képletd csoport

vagy adott esetben egy vagy tobb halogénatommal és/vagy

alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-,

nocsoporttal, alk-NH,, =-COOR,,, -alk-COOR,, altalénos kép-

letd csoporttal szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazé

fenil-alkil-csoport —

egymassal, majd trioxannal toérténd reagaltatasaval.

Ezt a reakciét &ltalaban egy inert oldészerben, mint dimetil-

-formamidban, naAtrium-hidrid jelenlétében végezzik, majd a tri-

oxannal tdrténd reagaltatast 0°C és 25°C kozétti hdémérsékleten

hajtjuk végre.

Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylileteket — amelyek képle-

tében

R jelentése =C(R,)Rs &ltalénos képletd csoport, amelyben
R jelentése -NH-CHO altalénos képletd csoport; vagy

R jelentése =CH-Ry; a4ltalanos képletd csoport, és

Ry jelentése -NH-CHO altaldnos képletd csoport —

eldallithatjuk egy megfeleld (I) &ltaldnos képletd vegyiilet —

a képletben
R jelentése =C(R;)Rs &ltalénos képletld csoport, amelyben
R; jelentése -NRgRy 4ltaldnos képletd csoport, ahol
Ry és Ry jelentése hidrogénatom; vagy
R jelentése =CH-R, 4ltalanos képletd csoport, ahol

R; jelentése -NR;4R;s 4ltalénos képletd csoport, amelyben
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R,, és R;s jelentése hidrogénatom —
és CH,COOCHO egyméassal térténd reagéltatéasaval.

Ezt a reakcidét elénydsen egy inert olddészerben, mint hangya-
savban, natrium-acetdt jelenlétében 20°C kérili hémérsékleten vé-
gezzlik.

Az olyan (I) &ltaldnos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R4)Rs dltalénos képletd csoport, amelyben

R; jelentése-NH-COOR,;, -NH-CO-Het, -NH-CO-alk-COOR,g,

—NH—CO—alk—NRﬁRw dltaldnos képletd csoport, adott esetben
szubsztitualt Ar Altaldnos képletd csoportot tartalmazé
-NH-CO-Ar &altalanos képletd csoport, adott esetben szubsz-
titualt Ar altaléanos képletd csoportot tartalmazd
-NH-CO-Alk-Ar &ltalénos képletd csoport, ~NH-S0,-Ry4,
-NH-CO-alk-Het, -NH-CO-alk vagy -NH-CO-cikloalkil altala-
nos képletd csoport; vagy
R jelentése =CH-R; &ltalénos képletd csoport, ahol
R¢ jelentése -NR;,R;; 4ltalénos képletl csoport, amelyben
R,s jelentése hidrogénatom, és
R;s jelentése -COR,, 4ltalénos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése -OR;;, -Het, -alk-COORyy, -alk-NRjoR;;
4ltalanos képletd csoport, adott esetben szubsz-
titualt Ar altaldnos képletd csoportot tartalmazd
-—alk-Ar &ltalénos képletd csoport, -alk-Het &altala-
nos képletd csoport, adott esetben egy vagy tébb
halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,

amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH;,-COORo,
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-alk-COOR,, csoporttal szubsztitualt fenilcsoport —
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalénos képletd vegyllet —
a képletben
R jelentése =C(R;)Rs &ltalénos képletd csoport, ahol
R; jelentése -NRgR, altalanos képletl csoport, amelyben
Ry és R, jelentése hidrogénatom; vagy
R jelentése =CH-R; 4ltalénos képletd csoport, ahol
R, jelentése -NRj4R;5 &ltalanos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése hidrogénatom, és
R, jelentése hidrogénatom —
és egy Hal-Rk altalédnos képletd vegyilet — a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
Rk jelentése -COOR;;, -CO-Het, =-CO-alk-COOR;o, -CO-alk-NR;oRg/
-CO-alk-NR,(R;, &ltaléanos képletd csoport, adott esetben egy
vagy tobb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR ¢,
-alk-COOR,, altalénos képletd csoporttal szubsztituédlt Ar al-
talanos képletd csoportot tartalmazé -CO-alk-Ar altaléanos
képletd csoport, -CO-alk-Het, -SO,-R,;, -CO-alk-Het &ltalanos
képletidi csoport, adott esetben egy vagy toébb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, <ciano-
csoporttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR;, altalénos képletd
csoporttal szubsztitualt Ar &ltalénos képletd csoportot tar-
talmazdé -CO-Ar 4&ltaldnos képletl csoport, -CO-alk wvagy
-CO-cikloalkil &ltalanos képletl csoport;
R., Ry0» Ry, Ryss, Rigs Rpq, Het, Ar és alk jelentése azonos az (I)

dltalanos képletnél megadottakkal —
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egymassal tdérténd reagaltatéasaval.

Ezt a reakcidét altaldban egy inert olddészerben, mint dimetil-
-formamidban, dimetil-szulfoxidban, egy savmegkdétd szer, mint
egy trialkil-amin (példaul trietil-amin) vagy egy alkalifém-
-hidrid (példaul natrium-hidrid) jelenlétében 20°C k&6rili hémér-
sékleten végezzik.

A Hal-Rk altalanos képletd vegyliletek a kereskedelemben kap-
haték, vagy az olyan vegylleteket — amelyek képletében
Rk jelentése -CO-Het, -CO-alk-Het, -CO-cikloalkil,

-CO-alk-COOR,y, ;CO—alk—NRwRie altaldanos képletd csoport,

adott esetben egy vagy toébb halogénatommal és/vagy alkil-,

alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,

-COOR,,, -alk-COOR;, &ltalanos képletd csoporttal szubsz-

titualt Ar &ltaladnos képletd csoportot tartalmazé -CO-alk-Ar

dltaldnos képletd csoport —

eldallithatjuk a megfeleld karbonsavakbdél egy foszforhalogenid
(példaul PCl; vagy POCl,) segitségével, eldénydésen egy foszfor-
halogenidben, adott esetben egy inert oldészer, mint metilén-di-
klorid, jelenlétében 20°C és a reakcidelegy forrdspontja kozdtti
hémérsékleten, vagy az eléallitas torténhet R. HELPER et al.,
Organic Synth., I, 147 és R. ADAMS et al., Organic Synth., I,
394 és J. CASON, Organic Synth., III, 169 mdédszerei szerint vagy
azok adaptélaséval.

Az olyan (I) &altaléanos képletld vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R,)R; dltalanos képletd csoport, amelyben

R; jelentése -NH-CO-Het, -NH-CO-alk-COOR,;,, -NH-CO-alk-NR;(R;g,
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adott esetben szubsztitudlt Ar &ltalédnos képletd csoportot
tartalmazé -NH-CO-Ar &ltaldnos képletl csoport, adott eset-
ben szubsztitualt Ar &ltalanos képletd csoportot tartalmazd
-NH-CO-alk-Ar &altalénos képletld csoport, -NH-CO-alk-Het,
-NH-CO-alk vagy -NH-CO-cikloalkil 4&ltalénos képletd cso-
port; vagy
R jelentése =CH-R¢; altalénos képletd csoport,ahol
R, jelentése -NR,,R;s altaldnos képletld csoport, amelyben
R,, jelentése hidrogénatom, és
R,s jelentése ;CORn dltaladnos képletd csoport, és
R,, jelentése -Het, -alk-COOR,,, =-alk-NR;4R;, &ltalanos
képletd csoport, adott esetben szubsztituadlt fenil-
csoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport, -alk-Het
4ltaléanos képletd csoport, adott esetben szubsz-
titudlt fenilcsoport —
szintén el84llithatjuk egy olyan (I) 4&ltalanos képletd vegyl-
let — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs &ltaléanos képletd csoport,ahol
R jelentése -NRgR, &ltalénos képletd csoport, amelyben
Rg és R, jelentése hidrogénatom; vagy
R jelentése =CH-Ry; &ltalénos képletd csoport, ahol
R¢ jelentése -NR;,R;s &ltaldnos képletld csoport, amelyben
R,, jelentése hidrogénatom, és
R;s jelentése hidrogénatom —
és egy HO-RI &ltalénos képletd vegylilet — a képletben
RI jelentése -CO-Het, -CO-alk-COOR;,, -CO-alk-NR;oRg,

-CO-alk-NR;jR,;, &ltalénos képletd csoport, adott esetben egy
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vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,

amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR, ¢,

-alk-COOR,, &ltalanos képletd csoporttal szubsztitualt Ar al-

taldnos képletd csoportot tartalmazé -CO-alk-Ar altalénos

képletd csoport, -CO-alk-Het &ltalénos képletd csoport, adott
esetben egy vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-,
nitro-, amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, =-alk-NH,;, =-COOR,,,

-alk-COOR;, &ltalédnos képletd csoporttal szubsztitualt Ar al-

talédnos képletd csoportot tartalmazé ~CO-Ar &ltalénos képletd

csoport, -CO-alk-Vagy -CO-cikloalkil &ltalédnos képletd cso-
port;

R,or Ria, Ryg, Het, Ar és alk jelentése azonos az (I) altalanos

képletnél megadottakkal —
egymassal torténd reagaltatésaval.

Ezt a reakcidét altaldban egy inert oldészerben, mint dimetil-
~formamidban, hidroxi-benzotriazol, 1-{ 3-(dimetil-amino) -pro-
pil] -3-etil-karbodiimid és egy szerves béazis, mint egy trialkil-
-amin (példaul trietil-amin), Jjelenlétében 0°C és 5°C koézdtti hé-
mérsékleten végezzik.

Az olyan (I) &ltalénos képletd vegylleteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =C(R;)Rs; altaléanos képletd csoport, amelyben

R, jelentése adott esetben -COOR,, 4ltalénos képletd csoport-

tal szubsztitudlt l-pirrolil-csoport; vagy
R jelentése =CH-R, 4ltalédnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése adott esetben -COOR,;, &ltalédnos képletd cso-

port-al szubsztitudlt l-pirrolil-csoport —
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eldallithatjuk egy megfeleld (I) &ltaléanos képletd vegyilet —

a képletben

R jelentése =C(R,)Rs; a4ltalanos kepletd csoport, amelyben
R, jelentése -NRgR, &ltalanos képletd csoport, ahol

Ry, és R, jelentése hidrogénatom; vagy

R jelentése =CH-Ry; &ltalanos képletld csoport, ahol

R¢ jelentése -NRR;s dltalénos képletd csoport, amelyben
R;, és R,s jelentése hidrogénatom —

és egy (V) &ltalanos képletld vegyllet — a képletben

alk jelentése alkilcéoport;

Rm jelentése hidrogénatom vagy -COOR,, altalénos képletd csoport,
ahol R,;, jelentése azonos az (I) &ltalénos képletnél megadot-
takkal —

egymassal tdrténd reagéltatasaval.

Ezt a reakcidt altalaban egy inert olddészerben, mint ecetsav-
ban, a reakcidelegy forraspontjanak hdémérsékletén végezzik,
adott esetben egy savmegkdétd szer, mint natrium-acetat, jelen-
létében.

Az (V) dltaléncs képletd  vegylleteket eldadllithatjuk
J. FAKSTORP et - al., J. 2Am. Chem. Soc., 72, 869 (1950) és
N. CLAUSON-KAAS et al., Acta Chem. Scan., 6, 551 (1952), STIBOR
et al., Collect. Czech. Chem. Commun., 47 (12), 3261 (1992) mod-
szerei szerint vagy azok adaptaléséaval.

Az olyan (I) altalénos képletd vegylileteket — amelyek képleté-
ben

R jelentése =C(R;)R; &dltalénos képletd csoport, amelyben

R; jelentése adott esetben szubsztitudlt Ar altalénos képletd
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csoportot tartalmazé -NH-CO-NH-alk-Ar 4dltalanos képletd
csoport, -NH-CO-NH-Het, -NH-CO-NH-alk-Het, adott esetben
szubsztitualt Ar altalanos képletd csoportot tartalmazo
-NH-CO-NH-Ar &ltalénos képletd csoport, -NH-CO-NH-alk vagy
~-NH-CO-NH,-csoport; vagy
R jeléntése =CH-Ry &ltalénos képletd csoport, ahol
R¢ jelentése -NRj4R;s vagy -alk-NRj4R;s 4ltaldnos képletd cso-
port, amelyekben
R,, jelentése hidrogénatom,
R;s jelentése ;CORM vagy -CSR,; &ltalanos képletd csoport,
R,, jelentése -NH-alk, -NH,, adott esetben szubsztitu-
41t Ar &ltaldnos képletd csoportot tartalmazd =-NH-Ar
dltaldnos képletd csoport, adott esetben szubsztitualt
Ar Altalanos képletd csoportot tartalmazé -NH-alk-Ar
altalanos képletd csoport, -NH-alk-Het vagy -NH-Het
dltalanos képletd csoport, és
R,, jelentése -NH-alk, -NH,, -NH-Ar vagy -NH-Het alta-
lanos képletd csoport —
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altaléanos képletd vegylilet —
a képletben
R jelentése =C(R,)R; 4ltalénos képletd csoport, ahol
R; jelentése -NRgRy dltaldnos képletd csoport, amelyben
Ry és Ry, jelentése hidrogénatom; vagy
R jelentése =CH—Rs dltalédnos képletd csoport, ahol
R, jelentése -NR;,R;s vagy -alk-NRy,R;s altalanos képletd cso-
port, amelyekben

R,, és R;s mindegyikének jelentése hidrogénatom —
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és egy Rn=C=N-Ro &ltalénos képletd vegylilet — a keépletben

Rn jelentése trimetil-szilil-, alkilcsoport, -Het &ltalénos kép-
letd csoport, adott esetben egy vagy tobb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, ciano-cso-
porttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR;, &ltalénos képletd cso-
porttal szubsztitudlt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-
csoport, -alk-Het 4altalanos képletd csoport, adott esetben
egy vagy toébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR,,,

-alk-COOR;, altalanos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-

csoport, amelyekben

R,o, alk, Ar és Het jelentése azonos az (I) &ltaléanos képletre

megadottakkal; és
Ro jelentése oxigén- vagy kénatom —
egymassal toérténd reagaltatasédval, amelyet adott esetben hidro-
lizis kovet.

Ezt a reakciét altaldban egy inert oldészerben, mint dimetil-
-formamidban, tetrahidrofuranban vagy dioxénban, 20°C és a reak-
ciéelegy forraspontja kdzdtti hdémérsékleten hajtjuk végre. Az
olyan vegyliletek esetén, amelyek képletében Rs; Jelentese
-NH-CO-NH, csoport; vagy R,, és R,3; jelentése NH, csoport, ezt a
reakciét az eldzetesen kinyert szililszarmazék hidrolizise koéve-
ti, amelyet egy vizes oldattal 20° és 50°C koézdtti hémérsékleten
hajtunk végre.

Az Rn-N=C=Ro &ltalénos képletd vegylileteket a megfeleld pri-
mer aminokbél &llithatjuk eld foszgén vagy tiofoszgén segitségé-

vel R.L. SHRINER et al., Orgnaic Snyth., II, 453 és G.M.DYSON,
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Organic Synth., I, 165; R.J. SLOCOMPIE et al., J. Am. Chem.
Soc., 72, 1888 (1950) és S. PATAI, "The chemistry of cyanates
and their thio derivatives", Ed. John Wiley and Sons, 619 és 819
oldalakon (1977) leirt médszerei szerint vagy azok adaptéaléaséa-
val.

A megfeleld primer aminok a kereskedelemben kaphaték, vagy
azokat, amelyek képletében
Rp jelentése Het &ltalédnos képletd csoport, vagy adott esetben

szubsztituadlt fenilcsoport;
elddllithatjuk B.A.- TERTOV et al., Khim. Geterotsikl. Soedin,
II, 1552 (1972) és R.C: LAROCK, "Comprehensive Organic
Transformations", Ed. VCH, 399 oldal, mdbdszerei szerint vagy
azok adaptéalasaval, amelyek szerint a heterociklusbél vagy adott
esetben a szubsztitudlt benzolszarmazékbdl eldadllitott szerves
litium- vagy magnéziumszarmazékot PhNj-dal reagaltatjuk ecetsav,
NH,0CH;, (PhO),PON; vagy N,;CH,Si(CH;); jelenlétében. A szerves li-
tium- vagy magnéziumszarmazékokat eldadllithatjuk D.L. COMINS et
al., J. Org. Chem., 52, 104 (1987); N. FURUKANA et al., Tetra-
hedron Lett., 8 (47), 5845 (1987); A.R. KATRITZKY et al., Org.

Prep. Procedure Int., 20 (6), 585 (1988); A.J. CLARKE et al.,

Tetrahedron Lett., 27, 2373 (1974) és A.W. GSCHWEN et al.,

Organic Reaction, 26, 1 (1979) médszerei szerint vagy azok adap-

tdléasaval. Az olyan aminok, amelyek képletében

Rp jelentése -alk-Het 4&ltalénos képletd csoport, vagy adott
esetben szubsztitudlt Ar altalénos képletd csoportot tartal-

mazbé -alk-Ar &ltalanos képletl csoport;

a kereskedelemben kaphatdk, vagy a megfeleld halogenidekbdl
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NaN (SiCH;); vagy a ftalimid-k&lium-séja segitségével eldallitha-
ték egy inert oldészerben, mint dimetil-formamidban, egy szerves
bazis, mint egy trialkil-amin vagy piridin, jelenlétében 0°C és a
reakcideleqgy forraspontja k&ézdtti hdémérsékleten. Ezutan egy hid-
rolizis kdvetkezik vagy savas (példaul soésavas) kdzegben 20°C és
a reakcidelegy forréaspontja k6zotti hémérsékleten, vagy hidrazin
segitségével, egy kevés szénatomos aliféas alkoholban, a reakcid-
elegy forraspontjénak hémérsékletén. Az adott esetben szubszti-
tualt Ar altalanos képletd csoportot tartalmazé H,N-alk-Ar alta-
lanos képletd vegylileteket el8allithatjuk J.F. KING et al., J.
Am. Chem. Soc., 14, 3028 (1992); B.M. ADGER et al., Tetrahedron

Lett., 25 (45), 5219 (1984); R. SCARPATI et al., Gazz. Chim.
Ital., 97 (5) 654 (1967) mddszerei szerint vagy azok adaptéléasa-
val.

Az olyan (I) altalénos képletd vegylileteket, amelyek képletében
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport, amelyben

R, jelentése hidroxicsoport;
eléallithatjuk egy megfeleld (I) altalénos képletd vegyllet —

a képletben
R jelentése =C=R, &ltaléanos képletd csoport, és

R, jelentése oxigénatom —
redukcidéjaval.

Ezt a reakciét eldnydsen egy inert olddészerben, mint egy al-
koholban (példdul metanolban vagy etanolban) néérium—tetra-
hidrido-borat jelenlétében 15°C és 40°C kézétti hémérsékleten vé-
gezzik.

Az olyan (I) &altalénos képletl vegyilileteket, amelyek képlete-
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ben

R jelentése =CH-R¢; 4ltalédnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése (2-11C) alkilcsoport, adott esetben egy vagy

tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, ami-
no-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, ~-COOR; g,
-alk-COOR,, &ltalanos képletd csoporttal szubsztitualt fe-
nilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport, -alk-COOR;,
vagy -alk-Het altalanos képletl csoport;

eldallithatjuk egy (VI) altaléanos képletﬁ vegyllet —

a képletben

R,, R, és R; jelentése azonos az (I) altalancs képletnél megadot-
takkal;

Rp jelentése 1-10 szénatomos egyenes vagy eldgazdé léancu
alkilcsoport, adott esetben egy vagy tobb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, ciano-cso-
porttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR;, atlaléanos képletd cso-
porttal szubsztitutdlt fenilcsoport, adott esetben egy vagy
tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxi-, ciano-csoporttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR,, al-
talanos képletd csoporttal szubsztitualt fenilcsoportot tar-
talmazé fenil-alkil (1-5C)-csoport, -COOR;,, -alk(1-5C)-COOR,,
-Het, -alk(1-5C)-Het altaldnos képletd csoport, amelyekben
alk, Het és R,, jelentése azonos az (I) altalédnos képletnel

megadottakkal, és
alk jelentése alkilcsoport —
hidrogénezésével, amelyet adott esetben egy elszappanositas ko-

vet az olyan vegyiiletek esetében, amelyek képletében
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R, jelentése -alk-COOR;, 4ltalénos képletd csoport, és

R,, jelentése alkilcsoport;
abb6l a célbdél, hogy eldallitsuk azokat a vegylleteket, amelyek
képletében
R¢ jelentése -alk-COOR,, 4ltalédnos képletd csoport, és

R,, jelentése hidrogénatom.

Ezt a redukcidét altalaban 1-20 bar nyomason, hidrogéngaz se-
gitségével végezziik, egy hidrogénezéshez hasznalatos kataliza-
tor, mint csontszenes palladium, pallddium-hidroxid vagy palléa-
dium [N. RICO et él., Nouvean Journal de Chimie, 10, 1, 25
(1986)] jelenlétében, egy inert olddészerben, mint dimetil-forma-
midban, ecetsavban, etil-aceté&tban, egy alkoholban (példaul me-
tanolban vagy etanolban) vagy ezen oldészerek elegyeében, 20°C és
60°C kozotti hémérsékleten. A reakcidt végezhetjik L.M. STRAWN et
al., J. Med. Chem., 32, 2104 (1989) médszere adaptéalasaval 1is,
amely szerint egy etilénszarmazékot reagédltatunk (hidroxil-
-amin)-szulfat és H,NOSO;H-val, vizes kézegben, 6 és 7 kdézoétti pH
értéken, 10°C hémérsékleten. Az elszappanositast barmely ismert
médszer szerint végezhetjiik, elénydsen egy savat, mint sdsavat,
alkalmazunk egy alkoholban, mint etanolban 20° és 60°C kézotti
hémérsékleten, vagy trifluor-ecetsavat alkalmazunk 20° és 60°C
kozétti hémérsékleten.

Azokat a (VI) &ltaldnos képletl vegylleteket, amelyek képle-
tében
Rp jelentése 5-10 szénatomos egyenes vagy elagazdé lancu alkil-

csoport;

eldallithatjuk a homolégjaikra [olyan (I) &ltaldnos képletd ve-
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gyliletek, amelyek képletében
R jelentése =C=R, &ltalénos képletd csoport, ahol
R, jelentése =CH-R;, 4ltalédnos képletd csoport, és
R,; jelentése alkilcsoport]
az eldbbiekben megadott mddon.
Az olyan (VI) &ltaléanos képletld vegylleteket, amelyek képleté-
ben
Rp jelentése -COOR;, altalédnos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése alkilcsoport;
eldallithatjuk egy mégfelelé (I) &ltalanos képletd vegylilet —
a képletben
R jelentése =CH-R; &ltalénos képletl csoport, és
R, jelentése hidrogénatom —
és egy alkil-glioxalat reagaltatésaval. Ezt a reakcidét egy inert
oldészerben, mint dimetil-szulfoxidban, egy alkalifém-hidrid
(példaul natrium- vagy kalium-hidrid) Jjelenléteben 20°C koruli
hémérsékleten végezzik.
Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylileteket, amelyek képleté-
ben
R jelentése =CH-Ry &ltaléanos képletd csoport, amelyben
R jelentése metilcsoport;
eld4llithatjuk a megfeleld (I) altalénos képletd vegylletek —
a képletben
R jelentése =C=R, &ltalénos képletd csoport, ahol
R, jelentése =CH-R,, &ltalanos képletd csoport, amelyben
R,; jelentése hidroxicsoport vagy -NR,sR,s &ltalénos

képletd csoport —
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redukcidéjaval is.

Ezt a redukciét altalaban 1-50 bar nyomésu hidrogéngdz segit-
ségével végezzik, egy inert olddészerben, mint dimetil-forma-
midban, ecetsavban, etil-acetdtban, egy alkoholban (példaul me-
tanolban vagy etanolban) vagy ezen oldészerek elegyében, egy a
hidrogénezéshez haszndlatos katalizdtor, mint a csontszenes pal-
ladium, palladium -hidroxid, jelenlétében 20°C és 60° kozdtti hé-
mérsékleten.

Az olyan (I) &ltaléanos képletd vegylileteket, amelyek képleté-
ben
R jelentése =CH-R; &ltalénos képletd csoport, és

R¢ jelentése =-alk(1C)-OH &ltalénos képletd csoport;
eldallithatjuk a megfeleld (I) &altalanos képletd vegylletek —

a képletben
R jelentése =C=R,; &ltalénos képletd csoport,
R, jelentése =CH-R,, 4ltalanos képletd csoport, és
R;; jelentése hidroxicsoport —
redukcidjaval.

Ezt a redukciét altaléban egy reduk&lészer, mint natrium-tet-
rahidrido-borat, segitségével egy inert olddészerben, mint egy
alkoholban (példdul metanolban, etanolban), 20°C korili hémérsék-
leten végezzik.

Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylleteket, amelyek képleteé-
ben
R jelentése =CH-R; &ltalénos képletd csoport, ahol

R, jelentése ;alk(2—6C)—OH 4dltalanos képletl csoport;

eldallithatjuk egy (VI) &ltalénos képletd vegylilet — a képletben
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R,, R, és R; jelentése azonos az (I) 4ltaldnos képletnél megadot-
takkal; és

Rp jelentése -alk(1-5C)-OCH,-Ar adltalanos képletd csoport;

alk és Ar jelentése azonos az (I) altalanos képletnél megadot-
takkal —

redukcidjaval.

Ezt a redukcidt eldénydsen 1-50 bar nyomasu hidrogéngédz segit-
ségével végezzlk, egy katalizator, mint csontszenes palladium,
palladium-hidroxid jelenlétében, egy inert oldészerben, mint di-
metil-formamidban, écetsavban, egy alkoholban, etil-acetéatban,
20° és 60°C koézdtti hémérsékleten.

Azokat a (VI) &ltalanos képletid vegylleteket, amelyek képle-
tében
Rp jelentése -alk(1-5C)-OCH,-Ar dltalanos képletl csoport;
eléallithatjuk egy megfeleld (I) altalanos képletd vegyilet —

a képletben
R jelentése =CH-Ry 4ltaldnos képletld csoport, ahol

R, jelentése hidrogénatom —
és egy OHC-alk(1-5C)-O-CH,-Ar &ltalénos képletd aldehid egyméassal
térténd reagdltatésaval.

Ezt a reakciét az eldzéekben az olyan (I) &ltaldnos képletd
vegyliletek — amelyek képletében
R jelentése =C=R, &ltaldnos képletl csoport, ahol

R, jelentése CH-R;; &ltalénos képletl csoport, amelyben

R,; jelentése alkilcsoport —
eldallitasanal megadott korilményekkel azonos médon végezzik.

Az OHC-alk (1-5C)-O-CH,-Ar altalanos képletl vegylileteket eld-
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4llithatjuk P. SCHORIGIN et al., Chem. Ber., 68, 838 (1935) és
A. GAIFFE et al., C.R. Acad. Sc. Paris, Ser. C, 266, 1379 (1968)
médszerel szerint vagy azok adaptéléasaval.

Az olyan (I) &ltalénos képletd vegylleteket, amelyek képleté-
ben
R jelentése =CH-R,; altalénos képletd csoport, amelyben

R, jelentése -NR4R;s altalanos képletd csoport, ahol

R,; és R,;; mindegyikének jelentése hidrogénétom;
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalanos képletd vegylilet —
a képletben |
R jelentése =CH-Ry; &ltaléanos képletd csoport, amelyben

R¢ jelentése -NR;4R;s &4ltalénos képletd csoport, ahol

R,, jelentése hidrogénatom, és

R,; jelentése -COR,, &ltalénos képletd csoport, és

R,, jelentése alkilcsoport —
hidrolizisével.

Ezt a hidrolizist &ltaldban egy sav, mint sésav, segitségével
vizes kdzegben a reakcidelegy forraspontjanak hémérsékletén vé-
gezzik.

Az olyan (I) altalanos képletd vegylileteket, amelyek képleté-
ben
R jelentése =CH-R, altalédnos képletld csoport, amelyben

R¢ jelentése -NR;,N;5s &ltalénos képletd csoport, amelyben

R,;, jelentése hidrogénatom,

R,s jelentése -COR,, &ltalénos képeltd csoport, és

R,, jelentése alkilcsoport;

eléallithatjuk egy redukalészer és egy megfeleld (I) altalanos
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képletd vegylilet — a képletben
R jelentése =C=R, altalénos képletld csoport, és
R, jelentése =NOH-csoport —
egymassal tdrténd reagédltatadsaval, majd egy (RgCO).0 dltalénos
képletd anhidriddel — amelynek képletében
Rg jelentése alkilcsoport —
végzett kezeléssel.
Ezt a reakciét altalédban 50°C és 100°C kdzdétti hémérsékleten
végezziik. Redukalészerként eldénydsen cinket alkalmazunk.
Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylileteket, amelyek képleté-
ben
R jelentése =CH-R; 4ltalanos képletd csoport, ahol
R; jelentése -NRj,R;s vagy -alk-NR;4,R;s altalénos képletd
csoport, amelyekben
R,, és R,; lehet azonos vagy kiilénbdzg, és mindegyik jelen-
tése alkilcsoport;
eldallithatjuk egy megfeleld (I) &ltalénos képletd vegyllet —
a képletben
R jelentése =CH-R, &ltaléanos képletd csoport, ahol
R, jelentése -NR;4R;s vagy -alk-NRy,R;s altalanos képletd
csoport, amelyekben
R,, jelentése hidrogénatom, és
Ry jelentése alkilcsoport —
és egy Hal-Rr altalanos képletd vegylilet — a képletben
Rr jelentése alkilcsoport —
egymassal tdrténd reagédltatéséaval.

Ezt a reakcidét eldnydsen egy inert olddészerben, mint dimetil-
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-formamidban, tetrahidrofurénban vagy dimetil-szulfoxidban, egy
bazis, mint egy tercier amin (példaul trietil-amin), vagy aromas
amin (példdul piridin), vagy szervetlen amin, mint egy alkéa-
lifém-hidroxid (példaul natrium- vagy k&lium-hidroxid) jelenlé-
tében 20°C és a reakcibelegy forraspontja kozétti hdmérsekleten
végezzik.
Az olyan (I) altaléanos képletd vegylleteket, amelyek képletében
R jelentése =CH-R; &ltalanos képletd csoport, ahol
R¢ jelentése -NR4R;s vagy —alk-NRHRw!éltalénos képletd
csoport, amelfekben
R,, jelentése hidrogénatom, és
R,s jelentése -COR,, 4ltalénos képletl csoport, és
R,, jelentése -alk-NR;oR;; 4ltaldnos képletd csoport,
amelyben
Ry, és Rz jelentése hidrogénatom, és
alk Jjelentése egy szénatomos alkilcsoport;
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalanos képletd vegylilet —
a képletben
R jelentése =CH-R; 4ltalénos képletd csoport,
R; jelentése -NR;4R;s vagy -alk-NR;4R;s &ltalanos képletd
csoport, amelyekben
R,, és R;s mindegyikének jelentése hidrogénatom —
és egy HOOC-CH,-NH-Rs altalédnos képletd sav — a képletben
Rs jelentése egy amino funkcidés csoport védécsoportja, példéaul
terc-butoxi-karbonil-csoport —
egymassal térténd reagadltatidsaval, majd azt kévetd hidrolizis-

sel.
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Ezt a reakcidét eldnydsen egy inert olddészerben, mint dimetil-
-formamidban, hidroxi-benzotriazol, 1-[ 3-(dimetil-amino) -pro-
pil] -3-etil-karbodiimid és egy szerves bazis, mint egy trialkil-
-amin (példaul trietil-amin) Jjelenlétében 0°C és 5°C kozoétti hé-
mérsékleten végezzik. A hidrolizist 4&ltaldban trifluor-ecetsav
segitségével 20°C kdrili hémérsékleten hajtjuk végre.

Az olyan (I) &ltalénos képletd vegylileteket, amelyek képleté-
ben
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport,

R, jelentése —alk;NR,lﬁ{l5 altaldnos képletd csoport, ahol

R,, és R,; mindegyikének jelentése hidrogénatom;
eldallithatjuk brém és natrium-hidroxid és egy megfeleld (I) al-
taldnos képletd vegyllet — a képletben
R jelentése =CH-R,; altalanos képletl csoport,

R, jelentése -alk-CONR,(R,3 &ltalanos képletd csoport, ahol

R,, és R,z jelentése hidrogénatom —
reagaltatéasaval.

Ezt a reakcidt altalaban vizes kdzegben 20°C és 70°C kézdtti
hémérsékleten végezzuk.

Az olyan (I) altalénos képletd vegylleteket, amelyek képlete-
ben
R jelentése =CH-R, 4ltaléanos képletd csoport, ahol

R, jelentése -alk-CO-NR,(R,;3 &ltalénos képletld csoport;
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalédnos képletd vegyilet —

a képletben
R jelentése =CH-R, &ltalanos képletd csoport, ahol

R, jelentése -alk-COOR,, &ltalédnos képletd csoport —
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és egy HNR,(R,; &ltalanos képletd amin — a képletben

Ry, és R,3 jelentése azonos az (I) altaldnos képletnél megadottak-
kal —

egymassal torténd reagdltatasaval.

Amikor egy savat reagaltatunk, akkor egy peptidkémiaban hasz-
ndlatos kondenzalészer, mint egy karbodiimid (példaul N,N'-di-
ciklohexil-karbodiimid), wvagy N,N'-karbonil-diimidazol jelenlé-
tében egy inert oldészerben, mint egy éterben (példaul tetrahid-
rofurédnban, dioxénban), egy amidban (dimetil-formamidban) vagy
egy kldérozott oldésierben (példadul metilén-dikloridban, 1,2-di-
klér-etanban, kloroformban) 0°C és a reakcidelegy forraspontjanak
hémérséklete kozdott hajtjuk végre a reakcidt. Amikor egy észtert
reagdltatunk, akkor vagy szerves kdzegben dolgozunk, adott eset-
ben egy savmegkétdszer, mint egy szerves nitrogén-bazis (példaul
trialkil-amin, piridin, 1,8-dia- za-biciklol 5.4.0] undec-7-én
vagy l,5—diaza—bicikio[4.3.0]non—5—én) jelenlétében a fentiekben
megadott oldészerekben vagy azok keverékében, 0°C és a reakciéd-
elegy forraspontja k&zotti hémérsékleten, vagy a reakcidt kétfa-
z1isl vizes-szerves olddszeres elegyben végezzUk egy alkaliféem-
vagy alkdlifoldfém-bazis (nadtrium-hidroxid, kdlium-hidroxid)
vagy egy alkalifém- vagy alkalifoldfém-karbondt, vagy -hidrogén-
-karbonat jelenlétében 0°C és 40°C koézotti hdémérsékleten.

A HNR,(R;s &ltaldnos képletd aminok a kereskedelemben kapha-
tok, wvagy eldallithatdédk a megfeleld halogenidekbdl kiindulva
R.C.LAROCK, "Comprehensive Organic Transformations", Ed. VCH,
397. oldal (1989) mdédszerel szerint vagy azok adaptaléasaval.

Az olyan (I) &altalédnos képletld vegylleteket — amelyek képle-
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tében

R jelentése =CH-R; altaldnos képletd csoport, ahol
R; Jjelentése -alk(1lC)-CO-NR, R;3 é&ltalédnos képletd csoport,

amelyben R,;, és R.,; jelentése hidrogénatom —

egy (VI) &ltaléanos képletd vegyllet — képletben

R,, R, e€s R; jelentése azonos az (I) &ltaléanos képletnél megadot-
takkal; és

R, jelentése -CONH, csoport —

hidrogénezésével is eldallithatjuk.

Ezt a reakciét altalaban vagy hidrogéngaz segitségével egy
inert oldészerben, mint dimetil-formamidban, egy hidrogénezéshez
hasznalatos katalizator, mint csontszenes pallddium vagy palla-
dium jelenlétében, 20°C és 30°C koéruli hdémérsékleten végezzik,
vagy L.M. STRAWN et al., J. Med. Chem., 32, 2104 (1989) mbddsze-
rét adaptaljuk, amely szerint egy etilénszarmazékot [ hidroxil-
—amin] -szulfat és H,NOSO;H keverékével reagaltatunk vizes kdzeg-
ben 6 és 7 ko&zotti pH értéken, 10°C hémérsékleten.

Az olyan (VI) &ltalénos képletd vegylleteket — amelyek kép-
letében
R;, R, és R; jelentése azonos az (I) &ltalédnos képletnél megadot-

takkal; és
Rp jelentése -CONH, csoport —
eldallithatjuk amménia és egy megfeleld (VI) &ltalédnos képletd
vegylletnek — a képletben
Rp jelentése -COOR,, 4ltalédnos képletl csoport, amelyben

R,y jelentése alkilcsoport —

a D.I. MOWRY et al., Organic Synth., IV, 486 és J. KLEINBERG et



. .. e
s o oo »

ree o0 .e

57

al., Organic Synth., IV; 516 altal leirt korulmények kozott vég-
zett reagadltatéasaval.

Az olyan (I) &ltalanos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =CH-R, altalédnos képletd csoport, ahol

R, jelentése -R,;~COOR,, &ltalédnos képletd csoport —
eldallithatjuk egy megfeleld (I) altalanos képletd vegylulet —
a képletben
R jelentése =CH-Ry; altalédnos képletd csoport, ahol

R, jelentése hidrbgénatom —
és egy OHC-alk(0-5C)-COOR,, altalanos képletd vegytlet —

a képletben
R,, jelentése azonos az (I) altalanos képletnél megadottakkal —
egymassal torténd reagédltatéasaval.

Ezt a reakciét eldnydsen egy inert olddszerben, mint dimetil-
-szulfoxidban, egy alkalifém-hidrid, mint natrium-hidrid, jelen-
létében 20°C koérili hémérsékleten végezzik.

Az OHC-alk (0-5C)-COOR,, altalédnos képletl vegylileteket eldal-
lithatjuk L.A. CARPINO, J. Org. Chem., 29, 2820 (1964) médszere
szerint vagy annak adaptaciéjaval.

Az olyan (I) &ltaléanos képletld vegylileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport, és

R, jelentése -CO-COOR,, 4ltalénos képletd csoport —
eld4llithatjuk egy megfeleld (I) &ltalénos képletd vegyulet —

a képletben

R jelentése =CH-R; 4ltaléanos képletd csoport, ahol
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R, jelentése -R,;-COOR,, &ltalanos képletd csoport, amelyben

R., jelentése hidrogénatom, és

R,; jelentése -CHOH-csoport —

oxidacidéjaval, amelyet adott esetben észteresités kovet.

Ezt az oxidaciét eldnydsen kalium-permanganattal 3M vizes
natrium-hidroxidban, —3°th6mérsékleten végezzik, vagy csontsze-
nes platina segitségével 2M vizes natrium-hidroxidban, 70°C hé-
mérsékleten hajtjuk végre. Az észteresitést eldnydsen egy alko-
hol segitségével egy sav, mint sdésav vagy kénsav, jelenlétében a
reakcidelegy forréspéntjénak hémérsékletén végezzik.

Az olyan (I) &ltalénos képletd vegyilileteket — amelyek képle-
tében
R jelentése =CH-R, a&ltalédnos képletd csoport, ahol

R, jelentése -COOalk altalénos képletd csoport —
eldallithatjuk egy Aasvanyi sav és egy (VII) altalanos kepletd

vegylilet — a képletben
R,, R, és R; jelentése azonos az (I) altalanos képletnel megadot-

takkal; és
alk jelentése alkilcsoport —
egymassal toérténd reagaltatéséaval.

Ezt a reakcidét 4&ltaldban egy inert oldészerben, mint tetra-
hidrofuranban, 0°C hémérsékleten végezzik. Asvanyi savként elé-
nydsen sdésavat alkalmazunk 1M vizes oldatban.

A (VII) A&ltaldnos képletd vegyluleteket elddllithatjuk egy
megfeleld (I) altalanos képletd vegyilet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltaldnos képletld csoport, ahol

R, jelentése hidrogénatom —
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és egy Hal-COOalk &ltaléanos képletld halogenid — a képletben
alk jelentése alkilcscoport —
egymassal torténd reagaltatasaval.

Ezt a reakcidét altalédban egy inert olddészerben, mint dioxan-
ban egy alkalifém-hidrid (példaul natrium-hidrid) Jelenletében
20°C és a reakcidelegy forraspontja kozdotti hémérsékleten hajtjuk
végre.

A Hal-COOalk é&ltalanos képletd vegylletek a kereskedelemben
kaphatoék vagy HOUBEN-WEYL, 8. koétet, 102 oldalon (1952) megadott
médszerek szerint vagy azok adaptalasaval eldallithatok.

Az olyan (I) altalénos képletd vegylileteket — amelyek képle-
tében
R, és adott esetben R, jelentése -NH-CO-NR;;R,, vagy -NH-CS-NR;R;;

dltalanos képletd csoport, ahol

R,, jelentése hidrogénatom —
szintén eldallithatjuk egy megfeleld (I) &ltaldnos képletd ve-

gylilet — a képletben
R, jelentése aminocsoport —
és egy Rx=C=N=Ry &ltalénos képletd vegylilet — a képletben
Rx jelentése oxigénatom vagy kénatom; és
Ry jelentése trimetil-szilil-, alkil-, alkoxicscport,-alk-COOR,y,

-alk-Het, -alkNR;,R;, altalanos képletd csoport, adott esetben

egy vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,

amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COCR,,

-alk-COOR, &ltaldnos képletd csoporttal szubsztituidlt fenil-

csoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport, adott esetben egy

vagy toébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
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amino-, hidroxi-, cianocsopoxrttal, -alk-NH,, -COOR-,

-alk-COOR, &ltalénos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-

csoport vagy Het &altalanos képletd csoport, amelyekben

alk, Het, R,, Ry, R., és R., jelentése azonos az (I) altalanos

képletnél megadottakkal —
egymassal torténd reagaltatasaval.

Ezt a reakciét &ltalaban egy inert oldészerben, mint dimetil-
~-formamidban, tetrahidrofuranban vagy dioxanban, 20°C és a reak-
cidelegy forraspontja kézdtti hdémérsékleten végezzik, amelyet a
szilil-szarmazék hidfolizise kévet — amit vizes oldatban 20°C és
50°C kdzdtti hémérsékleten végzink — olyan vegyiletekké, amelyek
képletében R, jelentése hidrogénatom.

A szakember szamara természetes, hogy a taladlmany fentiekben
ismertetett eljarasainak kivitelezése soran szlkséges lehet az
amino-, hidroxi- és karboxicsoportokon véd&dcsoportokat alkalmaz-
ni, hogy elkeriljik a mellékreakcidkat. Ezek olyan csoportok,
amelyek a molekula tobbi részének érintetlenil hagyasa mellett
eltavolithaték. Az aminocsoport véddcsoportjaira példaként meg-
emlithetjiik a terc-butil- vagy metil-karbamatokat, amelyek jod-
trimetil-szildn segitségével eltavolithaték. A hidroxicsoport
védécsoportjaira példaként emlithetjik a trietil-szilil-,
benzilcsoportot. A karboxicsoport véddcsoportjaira példaként em-
lithetjlik az észtereket (példadul metoxi-metil-észter, tetrahid-
ropiranil-észter, benzil-észter) az oxazolokat és a 2-alkil-1,3-
-oxazolinokat. Egyéb hasznalhaté védécsoportokat W. GREENE et
al., Protecting Groups 1in Organic Synthesis, masodik kiadéas,

1991, John Wiley and Sons ismertet.
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Az (I) altalanos képletd vegylleteket az ismert szokasos mdd-
szerekkel, példaul kristalyositéassal, kromatografiaval vagy
extrakcidéval tisztithatjuk.

Az olyan (I) altalanos képletd vegylletek enantiomereit —

amelyek képletében
R jelentése =C(R,;)Rs vagy =CH-R; altalanos képletd csoport—
a racemdtok szétvalasztasaval, példaul ezt kiralis kolonan ve-
gezve W.H. PIRCKLE et al., Asymetric Synthesis, 1. koétet,
Academic Press (1983), moédszere szerint, vagy kiralis pre-
kurzorokbdél térténd ézintézissel allithatijuk eléd.

Az olyan (I) &altalanos képletd vegytletek diasztereomereit —
amelyek képletében
R jelentése egy vagy tdébb kiralis szénatomot tartalmazd =C(R;)Rs

vagy =CH-R, altalénos képletd csoport —
és az (I) altalanos képletd vegyliletek kilonbézd E és Z izomer-
jeit, az ismert szokdsos mddszerek segitségével, példaul krista-
lyositéssal vagy kromatografiaval valaszthatjuk szet.

A bazikus csoportot tartalmazdé (I) &altalédnos képletd vegyile-
teket adott esetben egy &svanyil vagy szerves sav addicids sdjava
alakithatjuk, amelyet egy ilyen sav hatéaséara, egy szerves oldd-
szerben, mint egy alkoholban, ketonban, éterben vagy kldérozott
olddészerben, végezhetink.

A savas csoportot tartalmazd (I) &ltaldnos képletd vegyllete-—
ket adott esetben fémsdévéd vagy nitrogéntartalmi bazisokkal addi-
cidés séva alakithatjuk oSnmagukban ismert médszerek szerint. Eze-
ket a sdékat eldallithatjuk egy fémtartalmi Dbazis (példaul

alkadlifém vagy alkali foldfém bazis), amménia, egy amin vagy egy
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amin-sé és az (I) altalédnos képletd vegyulet olddészerben térténd
reagaltatasaval. A keletkezett soét a szokésos mddszerek szerint
izolaljuk.

Ezek a sék szintén a talalmany targyat képezik.

A gydégyaszatilag elfogadhatd sdkra példaként megemlithetjlk
az asvanyi vagy sierves savakkal képzett addicidés sdkat (mint
acetat, propionat, szukcinat, benzoat, fumarat, maleat, oxalat,
metanszulfonat, 2-hidroxi-etanszulfonat, teofillin-acetat, sza-
licilat, metilén-bisz-f-oxi-naftoat, hidroklorid, szulfat, nitrat
és foszfat), az alkélifém— (ndtrium-, ka&alium-, litium-)-sdékat
vagy alkalifsldfém- (kalcium-, magnézium-)-sékat, az ammédnium-
sékat, a nitrogéntartalmi béazisokkal (etanol-amin, trimetil-
-amin, metil-amin, benzil-amin, N-benzil-B-fenetil-amin, kolin,
arginin, leucin, lizin, N-metil-glikamin) képzett sdkat.

Az (I) altalanos képletd vegyiiletek érdekes farmakoldégiai tu-
lajdonsagokkal rendelkeznek. Ezek a vegyliletek az o-amino-(3-
~-hidroxi-5-metil-4-izoxazol)-propionsav (AMPA) receptor, amelyet
guisqualat receptornak is neveznek, antagonistéai.

Ezen kivil, az (I) &ltaladnos képletd vegyliletek az N-metil-D-
-aszpartat (NMDA) receptor non-kompetitiv antagonistai, és még
részletesebben ezek a vegylletek az NMDA receptor glicin moduléa-
tor helyének ligandjai.

Ezek a vegyliletek tehdt felhaszndlhatdk az agyi vérkeringés
balesetei, egy sziv megalléds, egy artériads hipotenzid, tuddé-
vagy szivmitét, vagy sulyos hipoglikémia, kovetkeztében fellepd
minden fajta iszkémia (fokalis vagy globalis iszkémia) megeldzé-

sére vagy kezelésére. A vegylletek felhaszndlhatdk tovébba egy
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anoxia — amely lehet perinatalis vagy egy fulladas kévetkezmé-
nye, vagy agyi-gerinc-veldi sérileéesbkbd8]l eredd8 — okozta &llapot

kezelésére. Ezek a vegyliletek felhaszndlhatdédk a neurodegenerativ
betegségek, a HUNTINGTON-kér, az ALZHEIMER-kér, az amiatrdfias
laterdlis szklerdzis (ALS), az olivo-pontocerebellarisos sorva-
dés és a PARKINSON-koér, kifejldédésének megeldzésére és e beteg-
ségek kezelésére 1is. Ezek a vegylletek felhasznidlhatdk az
epileptogén és/vagy gdrcsds tunetek kezelésére, valamint az agyi
vagy gerincveldi traumak, a belsé ful [R. PUJOL et al.,
Neuroreport, 3, 299—302 (1992)] wvagy a retina [ J.L. MONSINGER et
al., Exp. Neurol., 113, 10-17 (1991)] elvaltozasahoz kotott tra-

umak, a szorongas [ KEHNE et al., Eur. J. Pharmacol., 193, 283

(1991)], a depresszid [ TRULLAS et al., Eur. J. Pharmacol., 185,
1 (1990)], a skizofrénia [ REYNOLDS, TIPS, 13, 116 (1992)], a
TOURETTE-szindrdéma, a hepatikus encephalopathidk kezelésére; to-
vabba felhaszndlhatdk, mint analgetikumok [ DICKENSON ET AL.,
NEUROSC. LETTERS, 121, 263 (1991)], gyulladésgatlék [ SLUTA et

al., Neurosci. Letters, 149, 99-102 (1993)], étvagygerjesztdk
[ SORRELS et al., Brain Res., 572, 265 (1992)], migrén-ellenes
szerek, antiemetikumok; és felhaszndlhatdék a neurotoxinok vagy
mas NMDA receptor agonistdk &altal eldidézett mérgezések kezelé-
sére; valamint felhaszndlhatdk a virusos megbetegedésekhez, pél-
daul az AIDS-hez [ LIPTON et al., Neuron, 7, 111 (1991)], a ve-
szettséghez, a kanyardhoz és a tetanuszhoz [ BAGETTA et al., Br.
J. Pharmacol., 101, 776 (1990)] koétott neuroldégiai béntalmak ke-

zelésére. Ezek a vegylletek felhaszndlhatdk a drog- és alkohol-

elvonadsi tlnetek megeldzésére és az oplatfiiggéség és raszokéas
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megakadalyozasara. A vegylletek alkalmazhatdék tovdbbd a mito-
kondrialis anomaliakhoz, mint a mitokondriadlis miopéatia, a LEBER
szindrdéma, a WERNICKE enkephalopatia, a RETT szindrébma, a
homociszteinémia, a hiperprolinémia, a (hidroxi-amino)-vajsav-
~aciduria, az 6lom enkephalopédtia (krdénikus Slommérgezés), vala-
mint a szulfit-oxidaz hidnyahoz kapcsolddd betegségek kezelésé-
re.

Az (I) altalédnos képletd vegylletek AMPA receptor affinitasat

3

a [ "H] —AMPA patkéany cerebrdlis cortex membranokhoz tdrténd speci-

fikus koétddésének antagonizdaldsadnak tanulmanyozasaval hataroztuk

JH]_

meg [ HONORE et al., Neuroscience Letters, 54, 27 (1985)] . A |
AMPA-t 0,2 mg fehérje jelenlétében, 4°C-on 30 percig 10mM KH,PO,,
100 mM KSCN, pH 7,5 pufferben inkubaltuk. A nem-specifikus koté-
dést 1mM L-glutamat jelenlétében hataroztuk meg. A kdtdétt radio-
aktivitast PHARMACIA (Printed Filtermate A) tipusQ szlrdén toérté-
né szlréssel kiuldnitettik el. A fenti vegyliletek inhibitor akti-
vitdsa 100 uM vagy annal kisebb.

Az (I) &ltalédnos képletd vegylileteknek az NMDA receptor gli-
cin kotdhelyéhez mutatott affinitasat a [3H]—DCKA patkany cereb-
ralis cortex membranokhoz toérténd specifikus koétddésének antago-
nizaladsanak tanulmanyozdsaval hatdroztuk meg T. CANTON et al.,
J. Pharm. Pharmacol, 44, 812 (1992) mddszere szerint. A [3H]DCKA—
t (20nM) 0,1 mg fehérje jelenlétében, 4°C-on 30 percig 50mM HEPES
pH 7,5 pufferben inkubdltuk. A nem-specifikus k&tdédést 1mM gli-
cin Jjelenlétében Thatdroztuk meg. A koétdtt radiocaktivitast

Whatman GF/B tipusy szlrdn torténd szlréssel kiildnitettik el. A

fenti vegyliletek inhibitor aktivitédsa 100 uM vagy annal kisebb.
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Az (I) &altalanos képletd vegylletek toxicitédsa kicsi. A ve-
gyliletek LDs, értéke nagyobb, mint 50 mg/kg i.p. adagolasi moéd
mellett egereknél.

A taldlmany szerinti eldnyds vegylletek azok az (I) &altaléanos
képletd vegylletek, amelyek képletében
R jelentése =CH-R; a4ltalanos képletld csoport, amelyben

R,

ol

jelentése hidrogénatom vagy -NR,,R,s altalédnos képletd cso-
port; vagy
R jelentése =C=R; 4ltalanos képletl csoport, amelyben
R, jelentése =CH—§19 dltalénos képletd csoport, és
R,y jelentése -alk-COOR,, &ltalé&nos képletldl csoport; vagy
R jelentése =C(R;)R; &ltalanos képletd csoport, amelyben

R, jelentése alkilcsoport, és

R; jelentése -alk-COOR,, &4ltalédnos képletd csoport;

R, jelentése hidrogén- vagy halogénatom, vagy -NH-CO-NR,;R,, alta-
lanos képletd csoport; és
R, jelentése hidrogénatom.

R, eldénydsen 7-es vagy 8-as helyzetd.

A talédlmany szerinti eldnyds vegyliletek az alédbbiak:
1,4-dihidro-5H~-indeno[ 1, 2-b] pirazin-2, 3-dion;
8-klér-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-dicn;
(5-metil-2,3-dioxo-1, 4-dihidro-5H-indenc[ 1,2-b] pirazin-5-il) -e-
cetsav;
S5-amino-8-klér-1,4-dihidro-5H-indenc{ 1,2-b] pirazin-2, 3-dion;
7-(3-fenil-ureido)-1,4-dihidro-5H-indenol 1,2-b] pirazin-2, 3-dion;
(E)-5-(karboxi-metilén)-8-kldér-1,4-dihidro-indeno[ 1,2-b] pirazin-

-2,3-dion;
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(8-klér-5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-5H~indeno[ 1,2-b] pirazin-5-
-i1l) —ecetsav;

(+) - (5-metil-2, 3-dioxo-1, 4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-
-il)-ecetsavy;

(=) -(5-metil-2, 3-dioxo-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1, 2-b] pirazin-5-
-1il)-ecetsav;

(+)-(8-kldér-5-metil-2, 3-dioxo-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pira-
zin-5-11) —ecetsav;
(-)-(8-klér-5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-5H-indenc[ 1,2-b] pi-
razin—S—il)—ecetsav;.

és ezek soi.

A talalmanyt a kovetkezd példadk szemléltetik.
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1. példa

12,5 g amménium-acetat 50 ml ecetsavval készitett oldatat
nitrogéngaz-atmoszféraban visszafolyatdé hité alkalmazasa mellett
forraljuk, és gyorsan hozzdadunk 1,25 g 2-(etoxalil-amino)-l-in-
danont. 18 oéra forralds utan a reakcidelegyet 20°C korili hémér-
sékletre lehttjik. A képzdddtt csapadékot leszlrjlik, bdsegesen
mossuk vizzel és vakuumban (1 Hgmm; 0,13 kPa) 50°C hémérsékleten
megszaritjuk. Ezen a médon 0,77 g 1,4~dihidro-5H-indeno[ 1, 2-b] -
pirazin-2,3-diont kapunk z6ld por alakjaban, amelynek olvadas-
pontja 260°C-nal magésabb. (Analizis C;;HgN,0,; 1,18 H,0 % szami-
tott C:66,00; H:4,03; N:13,99; % mért C:65,7; H:3,9; N:13,9).

A 2-(etoxalil-amino)-l-indanont a kdvetkezdképpen allithatjuk
elé: 6 g 2-amino-l-indanon-klérhidratot és 26,7 ml etoxalil-
kloridot 300 ml tetrahidrofuréanban feloldunk, és nitrogéngaz-
—atmoszféraban kevertetiink. A reakcidelegyhez cseppenként 26,7
ml trietil-amint adunk, és a reakciét 20°C koriili hémérsékleten
90 percig folytatjuk. Ekkor a reakcidelegyet celiten leszlrjuk,
és a szlrletet csdkkentett nyomason (15 Hgmm; 2kPa) szarazra pa-
roljuk. A maradékot szilikagél oszlopon végzett flash kromatog-
rafidval tisztitjuk, eluensként etil-acetat/ciklohexan (20/80
térfogatarany) elegyet alkalmazunk. Ezen a médon 1,5 g vart ter-
méket kapunk narancssarga szilard alakban, amelynek olvadaspont-
ja 135°C.

A 2-amino-l-indanon klérhidrdtjat a kdévetkezd8képpen &llithat-
juk eld: 15,2 g natriumbdél és 770 ml vizmentes etanolbdl eldal-
litott natrium-etilat-oldathoz cseppenként 0°C-on nitrogéngaz-at-

moszféraban 200 g l-indonon-oxim-p-toluolszulfonat 3,7 1 vizmen-
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tes toluollal készitett oldatat adjuk hozza. A reakciét 0°C-on 40
éran keresztil folytatjuk. Ekkor a szuszpenzidt leszlrjik celi-
ten, és a szlrletet vizzel (400 ml) mossuk. A toluolos oldatot
1M sésavval kezeljik (4x400 ml), és a vizes fazist csdkkentett
nyomason (15 Hgmm; 2kPa), 40°C-on szarazra paroljuk. A kapott ma-
radékot acetonban felvesszik, szlrjik és megszaritjuk, igy 29,8
g vart terméket kapunk barna sziladrd anyag alakjaban, amely hd
hatéasdra elbomlik.

Az l-indancon-oxim-p-toluolszulfonatot a kovetkezdéképpen al-
lithatjuk eld&: 532 é p-toluolszulfonil-klorid 600 ml piridinnel
készitett oldatat cseppenként 186,1 g l-indanon-oxim 900 ml pi-
ridinnel készitett oldatdhoz adjuk hozza nitrogéngaz-atmosz-
féraban 0°C-on. 3 déra 0°C-on végzett reakcid utén a reakcidele-
gyet 3 1 jeges vizbe dntjuk. A kivalt csapadékot leszirjuik, viz-
zel mossuk és megszaritjuk. Ezen a mdédon 354 g vart terméket ka-
punk fehér por alakjaban, amelynek olvadaspontja 150°C.

Az l-indanon-oximot a k&vetkezdképpen &llithatjuk eld: 200 g
l-indanon 3,4 1 metanollal készitett oldatdhoz 366 g hidroxil-
—amin-hidrokloridot, 366 g kalium-karbonatot és 340 ml desztil-
141t vizet adunk. A reakcidelegyet visszafolyatd hitdé alkalmaza-
sa mellett 18 o6éradn keresztil forraljuk. Lehlités utédn a kapott
szuszpenzidét leszlrjuk, vizzel, majd metanollal mossuk, és csdk-
kentett nyomason (1 Hgmm; 0,13 kPa) megszaritjuk, igy 186,1 g
vart terméket kapunk fehér szilard anyag alakjaban, amelynek ol-

vadaspontja 154°C.
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2. példa

35 g amménium-acetatot feloldunk 70 ml ecetsavban. Ehhez az
oldathoz 12,2 g 2-(etoxalil-amino)-6-klér-l-indanont adunk, és a
keveréket visszafolyatd hitd alkalmazasaval 6 oran keresztul
forraljuk. Ekkor a reakcidbelegyet csdkkentett nyomason (15 Hgmm;
2kPa) szarazra paroljuk, és a kapott olajat 100 ml desztillalt
vizben felvessziik. A kivalt csapadékot leszUlrjik, vizzel mossuk,
és vakuumban (1 Hgmm; 0,13 kPa) 40°-on megszaritjuk. Ezen a moédon
8,05 g 8-klér-1,4-dihidro-5H-indeno{ 1,2-b] pirazin-2, 3-diont ka-
punk barna szilard ényag alakjaban, amelynek olvadéspontja 260°C
felett van. {NMR spektrum: [ 300 MHz; (CD;),S0-d4; & ppm] : 3,56 (s,
2H: -CH,-9); 7,15 (dd, J=8 és 2Hz, 1H:-H-7); 7,43 (d, J=8Hz, 1H:-

H-8); 7,62 (d, J=2Hz, 1H:-H-5); 11,75-12,75 (mf nagyon széles: -

NHCO-)} .

A 2-(etoxalil-amino)-6-klér-l-indanont a kévetkezdképpen al-
lithatjuk eld: egy 0°C-ra lehdtdtt 3-nyaka lombikban 8,4 g 2-
-amino-6-klér-l-indanon-klérhidratot 100 ml tetrahidrofuranban
szuszpendalunk, majd hozzdadjuk 5,53 ml etoxalil-klorid 30 ml
azonos oldészerrel készitett oldatat, és végil cseppenként,
olyan médon, hogy a hémérséklet ne emelkedjék, hozzaadjuk 12,7
ml trietil-amin 70 ml tetrahidrofurdnnal készitett oldatat. A
reakciét tovabbi 2 6ran keresztil végezzik, amely alatt a hémer-
séklet lassan 20°C-ra emelkedik. A keletkezett csapadékot celiten
leszlrjuk, és a szlrletet csokkentett nyomdson szédrazra péarol-
juk. A kapott maradékot felvesszik 50 ml dietil-éterben, leszlr-
jik, és vakuumban (1 Hgmm; 0,13 kPa) 40°C-on megszaritjuk. Ezen a

médon 9,3 g vart terméket kapunk barna sziladrd anyag alakjéban,
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amelynek olvadéaspontja 153°C.

A 2-amino-6-klér-l-indanon-klérhidratot ugyanazon a médon al-
litjuk eld, mint az 1. példaban a 2-amino-l-indanont, de 57,5 g
6—klérflfindanon—oxim—p—toluolszulfonétbél, 3,94 g natriumbdl,
200 mi vizmentes etanolbél és 1 1 vizmentes toluolbél indulunk
ki. 15 éra 0°C-on végzett reakcid utédn a keletkezett csapadékot
celiten leszlrjik, a szlrletet vizzel mossuk, majd 1M sdsavval
(2x500 ml) extrahaljuk, és a vizes fazist csokkentett nyomason
szarazra paroljuk. 10,5 g vart terméket kapunk barnaszold szi-
lard anyag alakjéban; amelynek olvadaspontja 260°C f518tt van.

A 6-klér-l-indanon-oxim-p-toluolszulfondtot az 1. példaban az
l-indanon-oxim-p-toluolszulfonat eldallitasanadl ismertetett le-
iras szerint allithatjuk elds, de 33 g 6-klér-l-indanon-oximbol,
69,3 g p-toluolszulfonil-kloridboél és 330 ml piridinbd&l indulunk
ki. 57,5 g vart terméket kapunk beige szind szilard anyag alak-
jaban, amelynek olvadaspontja 170°C.

A 6-klér-l-indanon-oximot az 1. példédban az l-indanon-oxim
eldallitasara ismertetett 1leiras szerint &llithatjuk eld, de
32,4 g 6-klér-l-indanonbdl, 47,3 g hidroxil-amin-hidrokloridbdl,
47 g kalium-karbondtbdél, 53 ml desztillalt vizb8l és 530 ml me-
tanolbél indulunk ki. 33 g vart terméket kapunk sarga szilard
anyag alakjaban, amelynek olvadéaspontja 167°C.

A 6-klér-l-indanont R. Sieka és W. Kellermann, Chem. Ber.,

75, 1730 (1942) médszere szerint &llithatjuk elé.

3. példa
0,7 g (5-metil-2,3-dioxo~-1,4~dihidro-5H-indenol 1,2-b] pirazin-
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-5-il)-ecesav-etil-észter, 40 ml dioxén és 9 ml 8M sdbsav elegyét
90 o6ran keresztiil 40°C-on tartjuk. Ezutdn a reakcidelegyet
Rotavaporon beparoljuk, a beparolasi maradékot 20 ml vizzel el-
dolgozzuk, leszdrjik, és desztilléalt wvizzel (2x 10 ml), majd
diizopropil-éterrel (10 ml) mossuk. 60°C-on vakuumban (1 Hgmm;
0,13 kPa) tortént szaritas utén 0,4 g (5-metil-2,3-dioxo-1,4-
~dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-11) -ecetsavat kaéunk vilagos-
sarga sziladrd anyag alakjaban, amely 260°C folsott olvad.
(Analizis: %, szamitott, C:61,76, H:4,44, N:10,29, 0:23,51; %,
mért, C:61,8; H:4,6, N:10,4).

Az (5-metil-2, 3-dioxo-1, 4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-
~il) -~ecetsav-etil-észtert a kdvetkezd8képpen 4&allithatjuk eléd:
2,1 g N-[1l-(etoxi-karbonil-metil)-1l-metil-3-oxo-indan-2-1il] -e-
til-oxamat, 20 ml ecetsav és 4,6 g amménium-acetat elegyét
viszafolyatdé hité alkalmazdsa mellett 4 oéran keresztiul forral-
juk. Ezutdn a reakcidelegyet Rotavaporon beparoljuk, 50 ml vizet
adunk hozza, és etil-acetattal (2x50 ml) extrahalijuk. A szerves
fazist magnézium-szulfaton megszaritjuk, leszlrjik, és
Rotavaporon beparoljuk. A kapott sa&rga olajat (2 g) 15 ml
acetonitrilbd&l torténd kristdlyositassal tisztitjuk. A krista-
lyockat 2x10 ml acetonitrillel és 2x10 ml diizopropil-éterrel
mossuk, ekkor 0,7 g (5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-5H-inde-
no[ 1,2-b] pirazin-5-il) -ecetsav-etil-észtert kapunk vilagossarga
olaj alakjéaban. [lH NMR spektrum (300 MHz, (CD;), SO-d,, & ppm):
0,77 (t, J=7Hz, 3H:CH;-etil); 1,40 (s, 3H:CHz); 3,00 (AB limit,
2H:CH,); 3,20 (g, J=T7THz, 2H:COOCH,-etil); 7,12 és 7,25 (2¢t,

J=8Hz, 2H:H-6 és H-7); 7,43 és 7,50 (2d, J=8Hz, 2H:H-5 és H-8)].
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Az N—[l—(etoxi—karbonil—metil)—l—metil—3—oxo—indan—2—il]—etil—
—oxamatot a koévetkezdképpen allithatjuk elé: 5,5 g (2-amino-1-
—metil-3-oxo-indan-1-il)-ecetsav-etil-észter-klorhidrat es 100
ml metilén-diklorid elegyét -20°C-ra lehidtjuk, és hozzaadunk 2,6
ml etoxalil-kloridot, majd lassan 6,1 ml trietil-amin 20 ml me-
tilén-dikloriddal készitett oldatat ugy, hogy a reakcidelegy hé-
mérséklete 0°C-hoz kozeli legyen. Az adagolds végén a reakcio-
elegy hdémérsékletét 20°C-ra engedjik felmelegedni. Az elegyet ek-
kor leszdrjik, és a szlirletet desztillalt vizzel (2x80ml) mos-
suk. A szerves fézist magnézium-szulfaton megszaritjuk, és
Rotavaporon beparoljuk, igy 6,2 ¢ N-[ 1-(etoxi-karbonil-metil)-1-
-metil-3-oxo-indan-2-il] ~etil-oxamatot kapunk egy barna olaj
alakjaban. [lH NMR spektrum (200 MHz, (CD;) ,S0-ds, & ppm): 50/50
aradnyu 1izomer keverek: 0,88-1,03 és 1,34 (3t, J=THz 1, 5H-1,5H
valamint 3H:CH;-etil); 1,21 és 1,65 (2s, mindegyik 1,5H: CHj)
2,75 és 3,03 (2AB, J=15Hz valamint J=16Hz, ©&sszesen 2H:CH;);
3,78-3,92 és 4,32 (3mt, Osszesen 4H:COOCH,-etil); 4,81 és 5,10
(2d, J=9Hz, &sszesen 1H:CH); 7,40-7,85 (mt, 4H: aromas-H); 8,47
és 9,29 (2d széles, J=8Hz, Osszesen 1H:NHCO)] .

A (2—amino—l—metil—3—oxo—indan—1—il)—ecetsav-etil—észter—
—klérhidratot a kovetkez8képpen allithatjuk elé: 7,32 g [2-
- (hidroxi-imino)-1l-metil-3-oxo-indan-1-il] —ecetsav-etil-észter-
—klérhidrat 150 ml ecetsavval készitett oldatat sésavgazzal te-
1itjiik, majd a reakcidelegyet 1,4 g 10%-os csontszenes palladium
jelenlétében, 20°C korili hémérsékleten 1,8 bar nyomést hidrogéen-
gazzal 20 éran keresztul hidrogénezzik. A reakcidelegyet leszlr-

jik, rotavaporon beparoljuk. A beparldsi maradékot 50 ml etil-
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acetatban felvesszik és a kapott barna oldathoz lassan
100 ml dietil-étert adagolunk. A megjelend fehér csapadékot le-
sz{lrjuk, dietil-éterrel (2x50ml ) mossuk és megszaritjuk.
5,5 g (2-amino-l-metil-3-oxo-indan-1-11)-ecetsav-etil-észter-
-klérhidratot kapunk fehéres szilard anyag alakjaban, amely 72°C
kéril bomlas kdzben olvad. [ 'H NMR spektrum (300 MHZ, (CD;),SO-d.,
S ppp): 60/40 aranyl izomer keverék: 0,86-1,06 (2t, J=7Hz, Ossze-
sen 3H:CH;-etil); 1,36 és 1,75 (2s, bdsszesen 3H:CH,) ;
2,92-3,20 és 3,460 (AB limit illetve 2d (J=16Hz), Ssszesen
2H:CH,); 3,80 és 3,96 (2mt, &sszesen 2H:COOCH,-etil); 4,22 es
4,50 (2s, osszesen 1H:CH); 7,40-7,90 (mt, 4H: aroméas-H); 8,94
(mf, Ssszesen 3H:NH,Cl7)] .

A [ 2-(hidroxi-imino)-l-metil-3-oxo-indan-1-il] ~ecetsav-etil-
~észter-klérhidratot az US 3703539 szabadalmi iratban megadott

médon &allithatjuk eléd.

4. példa
0,39 g S-acetamido-8-klér-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pi-

razin-2,3-dion 5 ml 6M sdbsavval készitett szuszpenzidjat vissza-
folyatdé hitéd alkalmazasa mellett 5 ora hosszat forraljuk. Miutan
20°C koéruli hémérsékletre leh{itdéttilk, a nem oldott anyagot ki-
szlrjik, vizzel, majd metanollal mossuk, és Ujboél felvesszik 10
ml forré viz/metanol (50/50 térfogatarany) elegyben. Néhany perc
keverés utidn a nem oldott anyagot kiszlrjuk és részleges vakuum-
ban (1 Hgmm; 0,13 kPa) megszaritjuk, igy 0,1 g 5-amino-8-klér-
-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2, 3-dion-klérhidratot ka-

punk sziirke szilard anyag alakjaban, amelynek olvadaspontja 260°C
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£f518tt van. [IH NMR spektrum (250 MHz, (CD,),SO-ds, & ppm): 5,15
(s, 1H:CH-9); 7,39 (dd, J=8 és 2Hz, 1H:H-7); 7,71 (d, J=2Hz,
1H:H-5); 7,75 (d, J=8Hz, 1H:H-8); 8,70-9, 20 (mf szeles,
3H:NH, Cl7); 12,00-12,70 (mf széles, 2H: NHCOCONH)] .

Az 5-(hidroxi-imino)-8-klér-1,4-dihidro-indenc[ 1,2-b] pirazin-
-2,3-diont a kovetkezdképpen &llithatjuk eldé: 2,75 g 8-klor-1,4-
-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] -pirazin-2,3-dion 45 ml dimetil-szul-
foxiddal készitett oldatahoz kis részletekben 1,07 g 60%-os nat-
rium-hidridet adunk. A gazfejlddés befejezddésekor a reakciod-
elegyhez 1,39 ml izbamil—nitrit 35 ml dimetil-szulfoxiddal ké-
szitett oldatat adjuk hozza koérilbeldl 15 perc alatt. A reakcidt
20°C koéruli hémérsékleten 1,5 6ran keresztil folytatjuk. Ekkor a
reakcidelegyet 500 ml jégre dntjik, majd 100 ml metanollal meg-
higitjuk. A csapadékot leszlrjik, metanollal mossuk, igy 2,44 g
vart terméket kapunk fekete szilard anyag formajédban, amelyet
tovabbi tisztitas nélkil hasznalunk fel a késdbbi szintézisek-
ben. [ 'H NMR spektrum (200 MHz, (CDj),5S0-d4s, néhany csepp CD;COOD-
d, hozzaadasaval, & ppm): két 1izomer, Syn és Anti, keveréket
65/35 aranyban figyelhetjik meg: 7,23 (dd, J=8 és 2Hz, 1lH:H-7);
7,51 és 8,01 (2d, J=8Hz, Oosszesen 1H:H-8); 7,56 és 7,63 (2d,

J=2Hz 6sszesen 1H:H-5)].

5. példa

1,5 g 7-amino-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-dion-
-klérhidrat és 2,48 ml trietil-amin 20 ml dimetil-formamiddal
készitett oldatidhoz 20°C kdérili hémérsékleten 1,92 ml fenil-izo-

cilianadtot adunk. Ezen a hémérsékleten egy éjszakan A&t kevertet-
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jik, majd a kivalt csapadékot leszlrjik, vizzel mossuk, és va-
kuumban (1 Hgmm; 0,13 kPa) 40°C-on szaritjuk, igy 1,4 g 7-(3-fe-
nil-ureido)-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-di-ont ka-
punk zdéldes szildrd anyag forméjaban, amely 260°C folott olvad.
[Analizis: Ci3H,,N,0-; 4,0 H0, % szamitott (C:64,66; H:4,22;
N:16,76; % mért C:64,4; H:4,5; N:16,8; 'H NMR spektrum (250MHz,
(CD,;),S0-dg, & ppm): 3,58 (s, 2H: CH,-9); 7,00 (t, J=7,5 Hz, lH:az
ureidocsoporthoz képest parahelyzetd aromas-H a fenilcsoporton);
7,3 (t, J=7,5Hz, 2H:az ureidocsoporthoz képest metahelyzetd aro-
mas-H-k a fenilcsopbrton); 7,50 (4, J=7,5 Hz, 2H: az ureido-
csoporthoz képest orto-helyzetd aromas-H-k a fenilcsoporton);
7,20-7,60 (mt, 2H:H-5 és H-6); 7,72 (s széles, 1H: H-8); 8,80 (s
széles, 2H: ArNHCONH); 12,00 és 12,28 (2mf, mindegyik I1H:
NHCOCONH)] .

A 7-amino-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-dion-klér-
hidratot a kdvetkezdképpen allithatjuk elé: 6 g 7-nitro-1,4-di-
hidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-dion 135 ml metancllal készi-
tett szuszpenziéjdhoz cseppenként 100 ml koncentralt sésavat
adunk hozza, majd ezt kdvetden 4,27 g vasport és 27 ml dimetil-
-formamidot. A reakcidelegyet 1 ora hosszat kevertetjik szobahd-
mérsékleten, majd ujbél 4,27 g vasporral és 27 ml dimetil-forma-
middal kezeljik. A reakcidt 2 oéran keresztil 80°C-on folytatjuk,
majd 20°C kérili hémérsékletre tortént lehltés utdn a nem oldd-
dott anyagot leszlrjik, metanollal mossuk, és megszaritjuk, igy
5,1 g vart terméket kapunk okkersdrga por alakban, amely 260°C
£516tt olvad. [ 'H NMR spektrum (250 MHz, (CD,),S0-d; és néhany

csepp CD,COOD-d,, & ppm): 3,60 (s, Z2H:CH,-9); 7,34 (d szeéles,



76

J=8Hz, 1H:H-6); 7,47 (s széles, 1H:H-8); 7,66 (d, J=8Hz, 1H:H-
5)].

A 7-nitro-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2, 3-diont a koé-
vetkez8képpen allithatjuk eldé: 10 g 1,4-dihidro-5H-indenol 1, 2-b] -
pirazin-2,3-dion 170 ml kénsavval készitett =-5°C-ra leh{tdtt, ol-
datédhoz 5,35 g kalium-nitrdtot adunk oly mdédon, hogy a hémérsék-
let ne haladja meg a 0°C-ot. A reakcidét 3 oéran keresztil folytat-
juk 20°C-on. A reakcidelegyet jégre ontjuk, és a kivalé csapadé-
kot leszdrjik, vizzel mossuk, és megszaritjuk, igy 6 g vart
nitro-szarmazékot képunk narancssarga por alakban, amely 260°C
£516tt olvad. [ 'H NMR spektrum (300 MHz, (CD;),SO-ds, & ppm): 3,73
(s, 2H:CH,-9); 7,71 (d, J=8Hz, 1H: H-5); 8,27 (dd, J=8 és 2,5 Hz,
1H:H-6); 8,33 (s széles, 1H:H-8) ; 12,10-12,70 (mf, 2H:

NHCOCONH)] .

6. példa

1 g 8-klér-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-dion és
0,59 g glioxilsav-hidrat 15 ml dimetil-szulfoxiddal készitett
oldatdhoz részletenként 0,94 g natrium-hidridet adunk a reakcid-
elegy hdémérsékletét 20°C koériili hémérsékleten tartva. Ezen a hé-
mérsékleten végzett 18 ora reagadltatds utédn 5 ml ecetsavat adunk
a reakciéelegyhez, és visszafolyatdé hiité alkalmazéasaval 4 bra
hosszat forraljuk. Lehltés utdn a reakcidelegyet leszlrjik, és
az oldhatatlan fekete csapadékot vizzel, metanollal mossuk, majd
felvessziik 15 ml metanolban, és szobahdmérsékleten egy é€jjelen
4t kevertetjik. Az oldhatatlan részt leszlrjik, acetonnal mos-

suk, és részleges vékuumban (1 Hgmm; 0,13 kPa) 35°C-on megszarit-
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juk. Ezen a médon 0,7 g (E) -5- (karboxi-metilén)-8-klér-1,4-di-
hidro-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-diont kapunk soététbarna szi1lard
anyag alakjaban, amely 260°C folstt olvad. [ 'H NMR spektrum (200
MHz, (CD;),S0-dg, & ppm): 6,69 (s széles, 1H:=CH); 7,15 (d széles,
J=8,5 Hz, 1H:H-7); 7,54 (s széles, 1H:H-5); 7,67 (d, J=8,5 Hz,

1H:H-8); 11,5-13,00 (mf széles, 2H:0H); 15,90 (mf, 1H:COOH)] .

7. péelda
2,27 g (8—klér—5—metil—2,3—dioxo—l,4-dihidro—5H—indeno[l,2—b]—

pirazin-5-il) -ecetsav-etil-észter, 120 ml dioxan és 25 ml 8 M vi-
zes sésav-oldat elegyét 80°C kdrili hdmérsékleten melegitjik 4
6ra hosszat. Ezutdn a reakcidelegyet csokkentett nyoméson bepa-
roljuk és a beparléasi maradékot 35 ml viz/etanol (85/15 térfo-
gatarany) eleggyel eldolgozzuk, leszlrjik, és desztillalt vizzel
mossuk (2x10 ml). A kapott terméket 68 ml 0,1 M vizes natrium-
-hidroxid-oldatban felvessziik. A nem oldédé részt kiszlrjik, a
szlrletet 6,8 ml 1M vizes sésav-oldattal semlegesitjik. A kivald
szildrd anyagot leszdrjiik, desztillalt vizzel (2x5 ml) mossuk,
és levegdn megszaritjuk. Ezen a médon 0,41 g (8-klér-5-metil-
-2,3-dioxo-1, 4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-1il1) -ecetsavat

kapunk okkersarga szilard anyag alakjédban, amely 300°C folott ol-
vad. [lH NMR spektrum (200 MHz, (CD;),S0-dg, 6 ppm): 1,39 (3H, s,
CH;); 2,93 (24, m, -CH,-CO); 7,19 (1H, dd, J=8 és 2Hz, aromas-H);
7,48 (lH, d, J=8Hz, aromas-H); 7,56 (1H, d, J=2Hz, aromas-H);
12,18 (l1H, s, -NH-); 12,24 (s, =NH); analizis: % szamitott
c:54,83, H:3,61, <Cl:11,56, N:9,13, ©0:20,87; % mért C:55,2,

H:3,4, Cl:11,2, N:9,0, O0:18,6] .
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A (8—klér—5—metil—2,3—dioxo—l,4—dihidro—5H—indeno[l,2—b]pira—
zin-5-1l1) —ecetsav-etil-észtert a 3. példaban az (5-metil-2, 3-
—dioxo—l,4—dihidro—5H—indeno[l,2—b]pirazin—S—il)—ecetsav-etil—
—észter elBallitasara megadottakkal azonos médon allithatjuk
eld, de 21,5 g N—[l—(etoxi—karbonil—metil)—5—klér—l—metil—3—oxo—
-indan-2-1il] —etil-oxamat és 43,6 g amménium-acetat 400 ml ecet-
savval készitett elegyébdl indulunk ki. Az olajos alakban kapott
nyersterméket (32 g) 50 ml dietil-éterrel eldolgozzuk. Igy a ka-
pott szildrd anyag leszlrése, kétszeri 10 ml dietil-éterrel tor-
ténd mosasa utéan lO- g (8—klér~5—metil—2,3—dioxo—l,4—dihidro—5H—
—-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-il) -ecetsav-etil-észtert kapunk sarga
szilard anyag alakjéban, amelyet ebben az 4llapotaban hasznalunk
fel a tovabbi szintézisek soran.

Az N—[l—(etoxi—karbonil—metil)—5-klér—1—metil—B—oxo—indan—2—
-i1] -—etil-oxaméatot a 3. példaban az N-{ 1- (etoxi-karbonil-metil) -
—l-metil-3-oxo-indan-2-il) -etil-oxamat eldallitasara megadottak-
kal azonos médon allithatjuk eld, de 18 g (2-amino-5-klér-1l-me-
til-3-oxo-indan-1-il) —ecetsav-etil-észter-klérhidrat, 7,6 ml
etoxa—-lil-klorid és 17,5 ml trietil-amin 200 ml metilén-diklo-
riddal készitett elegyébdl indulunk ki. Ezen a médon 20 g
N—[1—(etoxi—karbonil—metil)—S—klér—l—metil—B-oxo—indan—2—il]—e—
til-oxamatot kapunk barna olajos alakban, amelyet ebben az alla-
potéban hasznalunk fel a tovabbi szintézisek soran.

A (2-amino-5-klér-l-metil-3-oxo-indan-1-il)-ecetsav-etil-ész-
ter-klérhidratot a 3. példadban a (2-amino-l-metil-3-oxo-indan-1-
-il)-ecetsav-etil-észter-klérhidrat el&allitdsara megadottakkal

azonos moédon Aallithatjuk els, de 20 g [5-klér-2-(hidroxi-
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-imino)-l-metil-3-oxo-indan-1-il] ~ecetsav-etil-észter-klorhidrat

sbésavgazzal telitett 450 ml ecetsavval készitett, 4 g 10%-os
csontszenes pallddiumot tartalmazd szuszpenzidéjabdél indulunk ki.
Ezen a médon, 200 ml dietil-éterrel végzett eldolgozas utan,
18,4 g (2-amino-5-klér-1-metil-3-oxo-indan-1-il) -ecetsav-etil-
-észter-klérhidratot kapunk fehéres vilagoszold szilard anyag
alakjaban, amelynek olvadéspontja 134°C.

A [ 5-klér-2- (hidroxi-imino)~-1-metil-3-oxo-indan-1-11] -ecet-
sav-etil-észter-klérhidriatot a kdvetkezdképpen allithatjuk eld:
40 g (5—klér—14metil~3—oxo—indan—l—il)—ecetsav—etil—észter 150
ml dietil-éterrel és 55 ml 5,5 M sésavas dietil-éterrel készi-
tett, 10°C koériili hémérsékletlre lehdtdtt oldatahoz 26,7 ml terc-
-butil-nitritet adunk. A reakcidelegyet 25°C korili hdmérsékleten
2 o6ra hosszat kevertetjik, majd csékkentett nyomdson szarazra
paroljuk. A kapott olajos maradékot 30 ml etil-acetatban felvesz-
sziik, és csokkentett nyomason szarazra paroljuk. Ez utdébbi mive-
letet Otszdr megismételjik abbdl a célbdl, hogy a terc-butil-
-nitrit felesleget azeotrdp desztillacidval eltévolitsuk. Ezen a
médon 43,7 g [ 5-klér-2-(hidroxi-imino)-l-metil-3-oxo-indan-1-
-i1] ~ecetsav-etil-észter-klérhidratot kapunk vilagossarga szi-
lard anyag alakjaban, amelynek olvadaspontja 144°C.

Az (5-klér-1-metil-3-oxo-indan-1-il) -ecetsav-etil-észtert a
kévetkez8képpen &llithatjuk eld: 40 g (5-klér-l-metil-3-oxo-in-
dan-1-il)-ecetsav és 0,5 ml N,N-dimetil-formamid 400 ml metilén-
-dikloriddal készitett elegyéhez lassan 15 ml oxé&lsav-dikloridot
adunk. 3 oéra 25°C k&ériili hémérsékleten végzett reakcid utan las-

san 60 ml etanolt adunk az elegyhez. A reakcidelegyet 12 ora



I! ‘... .... U:

80 l:. .C.. ..‘. E'

hosszat kevertetjik, majd kétszer 50 ml telitett vizes natrium-
-hidrogén-karbonat-oldattal, 50 ml desztillalt vizzel és 100 ml
telitett vizes natrium-klorid-ocldattal mossuk, magnézium-szulfa-
ton megszaritijuk, és csdokkentett nyomédson szarazra paroljuk.
Ezen a mbédon 41 g (5-klér-l-metil-3-oxo-indan-1-1il)-ecetsav-e-
til-észtert kapunk barna olaj alakjaban, amelyet ebben az aila-
potaban hasznalunk fel a tovabbi szintézisek soran.

Az (5-klér-1l-metil-3-oxo-indan-1-il)-ecetsavat a kovetkezd-
képpen allithatjuk elé: 74 g 3-(4-kldér-fenil)-3-metil-glutérsav
300 ml koncentralt kénsavval készitett elegyét visszafolyatd hid-
té alkalmazasa mellett 24 6ran keresztil forraljuk. 25°C-ra tor-
tént lehltés utadn a reakcidelegyet lassan 1 1 jeges vizbe ont-
jik, majd haromszor 500 ml etil-acetdttal extrahdljuk. Az egye-
sitett szerves fazisokat haromszor 500 ml vizzel, 500 ml teli-
tett wvizes natrium-klorid-oldattal mossuk, magnézium-szulfiaton
megszaritjuk, és csokkentett nyomdson szarazra paroljuk. Az ola-
jos nyersterméket (60 g) 50 ml dietil-éterrel eldolgozzuk. A ka-
pott szildrd anyagot leszlrjik, 20 ml dietil-éterrel mossuk, le-
vegdn megszaritjuk. Ezen a mdédon 48 g (5-klér-metil-3-oxo-in-
dan-1-1il)-ecetsavat kapunk szildrd krémszerd alakban, amelynek
olvadaspontja 119°C.

A 3-(4-klor-fenil)-3-metil-glutédrsavat a kdvetkezd mdédon &l-
lithatjuk elé: 110 g 2,4-dician-3-metil-3-(4-klér-fenil)-glu-
tédrimid 470 ml wviz, 470 ml koncentrdalt kénsav és 300 ml ecetsav
elegyével készitett oldatat visszafolyatdé h(td alkalmazésa mel-
lett 42 oérat forraljuk. 25°C-ra toértént lehiités utan a reakciéd-

elegyet 2 1 jeges vizre o6ntjik. A kivalt anyagot leszldrjik, két-
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szer 50 ml desztilléalt vizzel mossuk, levegdn szaritjuk. Ezen a
médon 76,3 g 3-(4-kloér-fenil)-3-metil-pentandisavat kapunk szi-
1a4rd krémszerd alakban, amelynek olvadaspontja 128°C.

A 2,4-dicianc-3-metil-3-(4-kldér-fenil)-glutdrimidet a kovet-
kez8képpen 4allithatjuk eld: 10,2 g natriumbdél és 400 ml etanol-
b6l készitett natrium-etilat-oldathoz 5°C kérili hdémérsékleten
lassan 37 g ciaro-acetamidot adunk. A kapott szuszpenzidhoz 15
perc mulva 110 g 2-cian-3-(4-kldér-fenil)-2-buténsav-etil-észter
300 ml etanollal készitett oldatat adjuk hozza. A reakcidelegyet
25°C kérili hémérsékleten 4 oérat kevertetjiik, majd 500 ml desz-
£illalt vizre ontjuik. A reakcidelegyet 5°C korili hémérsékletre
lehiitjik, majd 85 ml koncentrédlt vizes sésav-oldat hozzaadasaval
megsavanyitjuk. A csapadékot leszlrjuk, kétszer 50 ml wvizzel
mossuk, levegdn megszaritjuk. Ezen a médon 112 g 2,4-diciano-3-
-metil-3-(4-klér-fenil)-glutarimidet kapunk sarga szilard anyag
alakjaban, amelynek olvadéaspontja 258°C.

A 2-ciano-3-(4-kldér-fenil)-2-buténsav-etil-észtert a kovetke-
z8 médon &llithatjuk eld: 130 ml 4-kloér-acetofenon, 107 ml cia-
no-ecetsav-etil-észter, 15,4 g amménium-acetat és 48 ml ecetsav
200 ml toluollal készitett elegyét visszafolyatd hité alkalmaza-
sa mellett 12 éra hosszat ugy forralunk, hogy a reakcid soran
képz8ds vizet azeotrdp desztillacidval eltéavolitjuk. 25°C hémér-
séklet koézelébe tortént lehltés utdn a reakcidelegyet 100 ml to-
luollal meghigitjuk, kétszer 100 ml desztillédlt vizzel és 100 ml
telitett vizes natrium-klorid-oldattal mossuk, magnézium-szulféa-
ton megszaritjuk, és csdkkentett nyomédson szarazra beparoljuk. A

kapott olajos nyersterméket csokkentett nyomason (30 Hgmm koril)
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desztillaljuk, és a 140 és 180°C koézdtt desztillald frakciot
6sszegyljtijuk. Ezen a médon 110 g 2-ciano-3-(4-klér-fenil) -2-bu-
ténsav-etil-észtert kapunk slrd sarga olaj alakjéban, amelyet

ebben az allapotaban hasznalunk fel a tovébbi szintézisek soran.

8. példa
1,2 g (+)—(5—metil—2,3—dioxo—l,4—dihidro—1H—indeno[l,2—b]pi~

razin-5-il) -ecetsav-etil-észter, 70 ml dioxan és 15 ml 8M sdsav
elegyébdl kiindulva a 3. példadban megadott mddon jarunk el. A
kapott savat (0,64 é) 40 ml desztillalt viz és 0,2 g natrium-
-hidrogén-karbonat elegyében feloldjuk, és tisztitjuk oly médon,
hogy ezt az oldatot 15 ml etil-acetattal mossuk, a vizes féazist
2,5 ml 1M sésavval megsavanyitjuk, és a 12 g natrium-klorid hoz-
zdadasa utan a kivalt csapadékot leszlrjik, 5 ml desztillalt
vizzel, majd 10 ml diizopropil-éterrel mossuk, es 60°C-on, va-
kuumban (1 Hgmm; 0,13 kPa) szaritjuk. Az ily médon tisztitott
savat (0,27 g) natriumséva alakitjuk ugy, hogy 10 ml 0,1 M nat-
rium-hidroxid-oldatban feloldjuk, leszdrjik, és az oldatot lio-
filiz4aljuk. 0,28 g (+) - (5-metil-2, 3-dioxo-1,4-dihidro-1H-inde-
no[ 1,2-b] pirazin-5-il)-ecetsav-natriumsét kapunk, amely 260°C fo-
16tt olvad. [Analizis: % szémitott <C:57,15, H:3,77, N:9,52,
Na: 7,81, ©0:21,75; % mért C:57,1, N:9,0; (X§=+24,l° (viz;
c:0,5%)] .

1,2 g (-)-(5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-1H-indeno[ 1,2-b] pi-
razin-5-1i1) —ecetsav-etil-észter, 70 ml dioxdn és 15 ml 8M sésav
elegyébdl kiindulva és a fentiek szerint eljarva 0,27 g (-)-(5-

-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-1H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-il) -ecet-
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Q

sav-natriumsét kapunk, amely 260°C £folétt olvad. [Analizis: %
szamitott ¢€:57,15, H:3,77, N:9,52, Na:7,81, 0:21,75; % mert
c:57,2, H:3,8, N:9,1; a}=-23,6" (viz; c:0,5%)].

A (+)-(5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-1H-indeno[ 1,2-b] pirazin-
-5-i1) -—ecetsav-etil-észtert és a (-)-(5-metil-2,3-dioxo-1,4-di-
hidro—lH—indenotl,2-b]pirazin—S-il)—ecetsav—etil—észtert a race-
matbél CHIRACEL OD DAICEL (250 mm hosszu és 60 mm atmérdjd)
kiradlis kolonnan végzett kromatografiaval 4allitottuk eld, elu-
ensként etanol/heptéan (70/30 térfogataréany) elegyet alkalmazva
80 ml/perc &ramlasi sebesség mellett. 3x1,1 g (+/-)-(5-metil-
-2,3-dioxo-1,4-dihidro-1H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-il) -ecetsav-e-
til-észterbdl kiindulva 1,57 g (+)-(5-metil-2,3-dioxo-1,4-di-
hidro-1H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-il) -ecetsav-etil-észtert kapunk,
sadrga szilard anyag alakjaban [(xf)o=+51,2O (metanol; c¢=0,5%)], va-
lamint 1,52 g (=) -(5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-1H-indeno-
[ 1,2-b] pirazin-5-il) -ecetsav-etil-észtert kapunk sarga szilard

anyag alakjaban [ aj=+24,1° (viz; c=0,5%)] .

9. példa

(+) - (8-Klér-5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-5H~-indeno[ 1, 2-b] -
-pirazin-5-il) -ecetsav-etil-észterbdl kiindulva, és a 8. példa-
ban megadottak szerint eljarva a (+)-(8-klér-5-metil-2,3-dioxo-
-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] -pirazin-5-il) -ecetsavat és (-)-(8-
-klér-5-metil-2, 3-dioxo-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] -pirazin-5-
-il) -ecetsav-etil-észterbdl kiindulva a (-)-(8-klér-5-metil-2,3-
-dioxo-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1, 2-b] -pirazin-5-il) —ecetsavat al-

lithatjuk eld.



84

A (+)—(8—klér—5—metil—2,3—dioxo—l,4—dihidro—5H—indeno[l,2—b]—
-pirazin-5-il) -ecetsav-etil-észtert és a (=) -(8-kldér-5-metil-
—2,3—dioxo—l,4—dihidro—5H—indeno[1,2—b]-pirazin—S—il)—ecetsav—
-etil-észtert (+/—)—(8—klér—5—metil—2,3—dioxo—l,4—dihidro—5H—in—
deno[ 1,2-b] ~pirazin-5-il)-ecetsav-etil-észterbdl a 8.példéban

megadott médon &llithatjuk eld.

A talalmény szerinti gydgyszerkészitmények egy (I) altaléanos
képletd vegylletet vagy annak egy séjat — tiszta allapotban vagy
keverék formajaban, émelyben azok barmilyen gyégyaszatilag elfo-
gadhaté inert vagy fiziolodgiailag aktiv anyaggal tarsitottak —
tartalmazzak. A talalmany szerinti gyogyszerkészitmények szajon
4t tdrténd, parenteralis, rektalis vagy topikalis adagolasi mo-
dok szerint alkalmazhatodk.

A szajon at torténd alkalmazasra szolgald szilard gydgyszer-
készitmények lehetnek tablettak, pirulak, porok (zselatin-
kapszulak, labdacsok) vagy granulatumok. Ezekhez a gydgyszerké-
szitményekhez a taldlmany szerinti aktiv vegyluletet egy vagy
tébb inert higitészerrel, mint keményitdvel, celluldzzal, sza-
charézzal, laktézzal vagy szilikagéllel argongaz-aramban oOssze-
keverjik. Ezek a gydgyszerkészitmenyek a higitészereken kivul
mas anyagokat is, példaul egy vagy tdbb sikositodszert, mint mag-
nézium-sztearat vagy talkum, szinezéket, bevonatot (drazsék)
vagy mazat tartalmazhatnak.

A szajon &t torténd alkalmazasra szolgdlé folyékony gydgy-
szerkészitmények lehetnek oldatok, szuszpenzidk, emulzidk, szi-

rupok, és gybégyaszatilag elfogadhatd gyégyitalok, amelyek inert
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higitészereket, mint viz, etanol, glicerin, noévényi olajok vagy
paraffin olaj, tartalmaznak. Ezek a gydgyszerkészitmények a hi-
gitészereken kivil mé&s anyagokat 1is, peldaul nedvesitdésze-
reket, édesitészereket, slritdket, izesitdédszereket vagy stabili-
zatorokat, tartalmazhatnak.

A parenteralis adagolésra szolgdld steril gyodgyszerkészitmé-
nyek elénydsen vizes vagy nem-vizes oldatok, szuszpenzidk vagy
emulziék lehetnek. Oldészerként vagy hordozdéként alkalmazhatunk
vizet, propilén-glikolt, egy poli(etilén-glikol)-t, névényi ola-
jokat, kilondsen olivaolajat, injektadlhatdé szerves észtereket,
példaul etil-oledtot, vagy mas megfeleld szerves oldészereket.
Ezek a gyoégyszerkészitmények tartalmazhatnak segédanyagokat is,
kiléndsen nedvesit&szereket, izotonizdlodszereket, emulgedlodsze-
reket, diszpergaldszereket és stabilizatorokat. A sterilizaciot
tébbféleképpen végezhetjuk, példaul csiradtlanitdé szlréssel,
sterilezdszereknek a készitménybe tdrténd beépitésével, besugar-
zassal vagy melegitéssel. A készitményeket steril szilard ké-
szitmények alakjaban is eldallithatjuk, amelyeket a felhasznalas
pillanataban oldhatunk fel steril vizben vagy barmilyen mas 1in-
jektalhatd steril kodzegben.

A rektalis adagolasra szolgdld készitmények lehetnek kupok
vagy rektalis kapszuldk, amelyek az aktiv vegylileten kiviul hor-
dozdkat, mint kakadévajat, félszintetikus glicerideket vagy poli-
(etilén-glikol)-okat tartalmazhatnak.

A humadn gydégyaszatban a taldlmény szerinti vegylletek kuldno-
sen hasznosak egy AMPA receptor antagonista vagy egy NMDA recep-

tor antagonista alkalmazésat igénylé allapotok kezelésere
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és/vagy megeldzésére. Ezek a vegylletek hasznosak névszerint az
8sszes iszkémia, kildndsen a cerebralis iszkémia, egy anoxia ko-
vetkeztében fellépd kdévetkezmények, neurodegenerativ megbetege-
dések kialakulésa, a HUNTINGTON-kor, az ALZHEIMER-koér, az
amiatréfias lateralis szklerdzis, az olivo-pontocerebel- larisos
sorvadas és a PARKINSON-kér megeldzésére és kezelésére, tovabba
hasznosak az epileptogén és/vagy gorcsos megnyilvanuléasckkal
szemben, az agyi és gerincvel&i traumak, a belsd ful vagy a re-
tina elvaltozasahoz k&tdtt traumak, a szorongas, a depresszid, a
skizofrénia, a TOURETTE—szindréma, a hepatikus encephalopathia
kezelésére, tovabba hasznosak, mint analgetikumok, gyulla-
dasgatlok, étvagygerjesztdk, migrén-ellenes szerek, antieme-
tikumok, felhasznadlhaték a neurotoxinok vagy mas NMDA receptor
agonista anyagok altal eld&idézett mérgezések, valamint a virusos
megbetegedésekhez, mint az AIDS-hez, a veszettséghez, a kanyarod-
hoz és a tetanuszhoz k&tddé neurolégiai bantalmak kezelésére.
Ezek a vegyliletek hasznosak tovabba a drog- és alkoholelvonasi
tiinetek megeldzésére 1s az opiatfiliggdség és raszokas megakada-
lyozésara, valamint a mitochondrialis anomalidkhoz, mint a
mitochondridlis miopéatia, a LEBER-szindroéma, a Wernicke
enkefalopatia, a Rett-szindrdma, a homociszteinémia, a hiper-
prolinémia, a (hidroxi-amino)-vajsav aciduria, az blom-enke-
falopatia (krdnikus blommérgezés) és a szulfitoxidaz hidnyéhoz
kapcsoldédd betegségek kezelésére.

A dézisok filiggenek a kivant hatéastdl, a kezeles idétartamatol
és az alkalmazott adagoldsi médtdédl; altalédban felndtt esetén

szajon at toérténd alkalmazésnial a dézis 10 mg és 100 mg koézote
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van naponta 5 mg és 50 mg koézdétti aktiv anyagot tartalmazdé egy-
szeri adagokkal.

Altaldban az orvos hatarozza meg a megfeleld adagolast a ke-
zelendd személy kora, testtdmege és az Osszes egyéb kdriulménye
figyelembevételével.

Az alabbi példdk a taldlmany szerinti gydgyszerkészitményeket

szemléltetik:

10. példa

A szokasos eljaras szerint 50 mg hatdéanyag-tartalma

géltablettat készitink, amelynek Osszetétele a kdvetkezd:

- (I) altaléanos képletd vegyulet 50 mg
- Cellulodz 18 mg
- Laktoz 55 mg
- Kolloid szilikagél 1l mg

- Natrium- (karboxi-metil)-keményitd 10 mg

- Talkum 10 mg
- Magnézim-sztearat 1 mg
11 példa

A szokasos eljaras szerint 50 mg hatdanyag-tartalmu tablettét

készitiink, amelynek oOsszetétele a kovetkezd:

- (I) altalanos képletd vegyllet 50 mg
- Laktéz 104 mg
- Cellulédz 40 mg
- Polyvidone 10 mg

Natrium- (karboxi-metil) -keményitd 22 mg
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- Talkum 10 mg

- Magnézium-sztearat 2 mg

- Kolloid szilikagél 2 mg
- (Hidroxi-metil)-celluldz, glicerin, titan-

-dioxid (72-3,5-24,5) keverékébdl egy 245 mg

témegd filmtablettédhoz szikséges mennylseég.

12. példa

10 mg hatdéanyagtartalmi injekcids oldatot készitink, amelynek

bsszetétele a kovetkezd:

- (I) altaldnos képletd vegylilet 10 mg

- Benzoesav 80 mg

- Benzil-alkohol 0,06 ml
- Natrium-benzoat 80 mg

- Etanol 95%-os 0,4 ml
- Natrium-hidroxid 24 mg

- Propilén-glikol 1,6 ml

- viz, amennyi szlkséges 4 ml oldathoz.
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Az (I) altalanos képletd vegylletek —

amely képletben

R jelentése =N-alk, =C(R4)Rs, =CH-R; vagy =C=R, &ltalédnos képle-
td csoport;

R, és R, lehetnek azonosak vagy kiilénbozék, és Jjelentéslk hidro-
gén- vagy halogénatom, vagy alkil-, alkoxi-, aminocsoport,
-N=CH-N(alk)alk' &altalanos képletd csoport, nitro-, ciano-,
fenil-, imidazoiil—, szulfo-, hidroxi-, polifluor-alkoxi-,
karboxi-, alkoxi-karbonil-csoport, -NH-CO-NRy;R;,
-N(alk)-CO-NR{;R;,, ~N(alk-Ar) -CO-NRy;R,,, ~-NH-CS-NR;,R.5,
_N(alk)-CS-NR;;R,;, -NH-CO-Ry;, -NH-CS-R,;, -—NH-C(=NR;:;)-NRjRiz,
~N(alk)-C (=NR,;) -NR{(R;5, -CO-NR, Ry, -NH-S0,-NR;4R:2,
-N(alk) -S0,~NR;4R;,, -NH-S0,-CF;, -NH-S0,-alk, ~NR, 4R35/
-S(0)g—alk-Axr, -=SO,-NR;sRy; altaldnos képletd csoport vagy
adott esetben a 3-as helyzetben alkilcsoporttal szubsztitualt
2-oxo-l-imidazolidinil-csoport, vagy adott esetben a 3-as
helyzetben alkilcsoporttal szubsztitualt 2-oxo-l-perhidropi-
rimidinil-csoport;

R; jelentése oxigénatom vagy =N-OH, =NO-alk, =NO-alkAr &altaléanos
képletd csoport;

R, jelentése alkilcsoport, -alk-Het dltalanos képletd csoport
vagy adott esetben egy vagy tobb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, clanocsoporttal,
-alk-NH,, -COOR;,, =-alk-COOR,, &ltalanos képletd csoporttal

szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd fenil-alkil-csoport;
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R, jelentése 1-11 szénatomos egyenes vagy elagazd ldncu alkil-
csoport, -alk-Het, ~-NRgR,, -NH-CHO, -NH-COOR;,, -NH-SO,R,
~COOR,;, -alk-COOR;,, =-alk-CONR.;R;;, -alk-NR,R5, -alk-OH,
-alk-CN 4&ltalanos képletd csoport, adott esetben egy vagy
tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxi-, clanocsoporttal, =-alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR;, alta-
lanos képletd csoporttal szubsztitualt fenilcsoportot tartal-
mazé fenil-alkil-csoport, adott esetben egy vagy tobb halo-
génatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-,
cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR;;, -alk-COOR;, &ltalanos kép-
letd csoporttal szubsztitualt Ar &ltalanos képletd csoportot
tartalmazé -NH-CO-Ar &ltaladnos képletd csoport, -NHE-CO-Het,
-NH-CO-alk-Het, -NH-CO-alk-COOR,,, -NH-CO-alk-NR(R;; &ltalanos
képletd csoport, adott esetben egy vagy tobb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, ciano-cso-
porttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR,, altalanos képletd cso-
porttal szubsztitudlt Ar altalénos keépletd csoportot tartal-
mazé -NH-CO-alk-Ar &ltalanos képletd csoport, adott esetben
-COOR,, &ltalanos képletd csoporttal szubsztituadlt l-pirrolil-
-csoport, adott esetben egy vagy tobb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, cilanocsoporttal,
-alk-NH,, -COOR;,, =-alk-COOR,, &ltalénos képletd csoporttal
szubsztitualt Ar 4ltalanos képletd csoportot tartalmazd
-NH-CO-NH-alk-Ar &ltalénos képletd csoport, -NH-CO-NH-Het,
-NH-CO-NH-alk-Het &altaldnos képletd csoport, adott esetben
egy vagy toébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,

amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR, g,



R

R,

. v .o
. o ..

. oo .o
-

svs e

.
ses ae .o

91

-alk-COOR,, altalanos képletd csoporttal szubsztitualt Ar al-
taldnos képletd csoportot tartalmazé -NH-CO-NH-Ar &ltalanos
képletd csoport, -NH-CO-alk, -NH-CO-cikloalkil, -NH-CO-NH-alk
4ltalénos képletd csoport vagy -NH-CO-NH, csoport; vagy

és Ry a szénatommal egyltt, amelyhez kapcsolddnak, egy ciklo-
alkil-csoportot alkotnak;

jelentése hidrogénatom, hidroxicsoport, 1-11 szénatomos egye-
nes vagy elégazdé lanciu alkilcsoport, -alk-OH, -NR ;R 5,
-alk-NR;R;s, ~alk-Het, ~-NH-CHO, -C0O-alk, -alk-COOR,,
-~alk-CO-NR 4R 4ltalanos képletd csoport, adott esetben egy
vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COORy
-alk-COOR,, altalénos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-
csoportot tartalmazod fenil-alkil-csport, -R;;-COOR;¢,
-CO-COOR,;, &altalédnos képletd csoport, vagy adott esetben
-COOR,, altalédnos képletd csoporttal szubsztitudlt l-pirrolil-
—-csoport;

jelentése oxigénatom vagy =N-OH, =NO-alk-COOR,,, =N-O-alk,
=CHR,,, =NR;,, =C(COOR;y)R,, vagy =C(CONR,R;;)R,, &ltalanos kép-

letd csoport;

R; jelentése hidrogénatom, alkilcsoport, -alk-COOR;,, -alk-NR;¢R;;,

-alk-Het &ltalédnos képletld csoport vagy adott esetben egy
vagy tdbb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk~NH,, -COOR,,
-alk-COOR;, altalénos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-

csoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport;

R, jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;
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jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

jelentése hidrogénatom, 1-9 szénatomos egyenes vagy elagazd
lancu alkilcsoport, alkoxicsoport, -alk-COOR,;, -alk-Het,
-alk-NR,,R,, &ltalénos képletd csoport, adott esetben egy vagy
tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxicsoporttal, -alk-NH, 4&ltaldnos képletd «csoporttal,
karboxi-, alkoxi-karbonil-, ciano-csoporttal, -alk-COOR,, al-
talanos képletd csoporttal szubsztitualt fenilcsoportot tar-
talmazé fenil-alkil-csoport, adott esetben egy vagy tobb ha-
logénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxi-csoporttal, =-alk-NH, altalanos képletd csoporttal,
karboxi-, alkoxi-karbonil-, cianocsoporttal, -alk-COOR;, alta-
lanos képletd csoporttal szubsztitudlt fenilcsoport vagy -Het
altalanos képletl csoport;

jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

jelentése alkilcsoport, Het altaléanos képletd csoport vagy
alkoxi-karbonil-csopoert;

és R,; lehetnek azonosak és kildnbozék, és mindegyik jelentése
alkilcsoport; vagy

jelentése hidrogénatom és

jelentése hidrogénatom, alkilcsoport, -COR,,, -CSR;3 vagy
-S0,R,, 4ltaléanos képletd csoport;

jelentése =CHOH vagy =CH(OH) (1-5 szénatomos alkil) dltalénos
képletd csoport;

jelentése alkil- vagy fenil-akil-csoport;

jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport,

jelentése hidroxi-, alkilcsoport, -alk-Het, -NR,5R,5,
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-alk-COOR,,, -Het &altalanos képletd csoport, adott esetben egy
vagy toébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-csoporttal, -alk-NH,, -COOR,, &ltalanos képle-
td csoporttal, cianocsoporttal, -alk-COOR;, &ltalanos csoport-
tal szubsztituadlt fenilcsoport, vagy adott esetben egy vagy
t5bb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro—-, amino-,
hidroxicsoporttal, -alk-NH,, -COOR., &ltalénos képletd cso-
porttal, cianocsoporttal, -alk-COOR;, altalanos képletl cso-
porttal szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd fenil-
-alkil-csoport;

R,, jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

R,, jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

R,, jelentése alkil-, cikloalkil-csoport, -C00Oalk, =-alk-COOR,, al-
taldnos képletd csoport, adott esetben egy vagy tdobb halogén-
atommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-cso-
porttal, -alk-NH,, -COOR;, &ltalanos kepletd csoporttal,
cianocsoporttal, -alk-COOR,, &ltaldnos képletd csoporttal
szubsztitualt fenilcsoport, adott esetben egy vagy tdbb halo-
génatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-
-csoporttal, -alk-NH,, -COOR,, &ltalénos képletd csoporttal,
cianocsoporttal, -alk-COOR,, &ltalénos képletd csoporttal
szubsztitudlt fenilcsoportot tartalmazd fenil-alkil-csoport,
-alk-NR,(R;, &ltalédnos képletd csoport, adott esetben egy vagy
t8bb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxi-csoporttal, -alk-NH,, -COOR,, &ltalédnos képletd cso-
porttal, cianocsoporttal, -alk-COOR;, altalanos képletd cso-

porttal szubsztitudlt Ar &altaléanos képletd csoportot tartal-
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mazé -NH-Ar altalanos képletd csoport, -Het, -alk-Het, -ORy;
4ltaléanos képletd csoport, adott esetben egy vagy t6bb halo-
génatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-
-csoporttal, =-alk-NH,, -COOR,, altalanos képletld csoporttal,
cianocsoporttal, -alk-COOR;, altalénos képletd csoporttal
szubsztitualt Ar 4altalanos képletd csoportot tartalmazd
-NH-alk-Ar Altalancs képletld csoport, -NH-alk-Het, -NH-alk,
-NH, vagy -NH-Het altalédnos képletd csoport;

jelentése -NH-alk, -NH-Ar, -NH-Het altalanos képletld csoport
vagy aminocsoport;

jelentése alkil- vagy fenilcsoport;

és R,, lehetnek azonosak vagy kilénbszdek, és mindegyik jelen-
tése alkil- vagy cikloalkilcsoport;

jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

alk jelentése alkil- vagy alkiléncsoport;

alk' jelentése alkilcsoport;

m értéke O, 1 vagy 2;

Ar jelentése fenilcsoport;

Het jelentése adott esetben egy vagy toébb alkil-, fenil- vagy

fenil-alkil-csoporttal szubsztitualt, 1-9 szénatomot és egy
vagy tobb heteroatomot (oxigén-, Kkén-, nitrogénatomot) tar-
talmazd telitett wvagy telitetlen mono- vagy policiklusos

heterociklus;

azzal a megkdtéssel, hogy amennyiben

R, és R, jelentése hidrogénatom, és

R, jelentése oxigénatom, akkor

R jelentése
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(a) =C=R, &ltalanos képletd csoporttdl — amelyben
R, jelentése oxigénatom vagy =NOH-csoport — elterd;
(b) =CH-R, 4ltalanos képletl csoporttdl — amelyben
R, jelentése hidroxicsoport — elterd;
azzal a megkdtéssel, hogy az alkil-, alkilén- és alkoxi-csopor-

tok és -egységek 1-6 szénatomos egyenes vagy elagazd szénlancu
csoportok, az acilcsoportok és -egységek 2-4 szénatomosak, és a
cikloalkilcsoportok 3-6 szénatomosak —
valamint izomerjeik, amelyek képleteben
R jelentése =C=R, dltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =N-O-alk, =C(COORy)R;;, =C(CONRigR;;)Rz, Vvagy
=CH-R,; 4ltalénos képletd csoport; és/vagy
R, jelentése =N-OH, =N-O-alk vagy =N-O-alxAr altalanos képletd
csoport;
és tautomerjeik, amelyek képletében
R jelentése =CH-R, 4ltalanos képletl csoport, amelyben
R, jelentése -CO-COOR,, 4ltalénos képletd csoport;
és enantiomerjeik és diasztereoizomerjeik, amelyek képletében
R jelentése =C(R,)R; vagy =CH-Ry; &ltalénos képletd csoport;
valamint séik.
2. Egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalénos képletd vegyllet,
amelynek képletében
Het ijelentése pirrolil-, piridil-, pirimidinil-, imidazolil-,
tiazolil-, oxazolinil-, tiazolinil-, pirazinil-, tetrazolil-,
triazolil-, pirreclidinil-, piperazinil-, piperidinil-,
tienil-, furil-, azetidinil- vagy imidazolinil-csoport,

amely heterociklusos csoportok adott esetben egy vagy tobb
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alkil-, fenil- vagy fenil-alkil-csoporttal szubsztitualtak.

3. Egy 1. vagy 2. igénypont szerinti (I) dltalanos képlettd
vegyllet, azzal Jellemezve, hogy a polifluor-alkoxi-csoportok
elénydsen trifluor-metoxi-csoportok.

4. Egy 1. igénypont szerinti (I) &ltaléanos képletd vegyllet,
amelynek képletében
R jelenzése =CH-R; &ltalénos kepletd csoport, amelyben

R, jelentése hidrogénatom vagy -NR;Ris altalanos képletd cso-
port; wvagy
R jelentése =C=R7éltélénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =CH-R,, altalénos képletd csoport, ahol
R,s jelentése -alk-COOR;, dltaléanos képletd csoport; vagy
R jelentése =C(R;)Rs altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése alkilcsoport, és
R. jelentése -alk-COOR,, &ltalanos képletd csoport;
R, jelentése hidrogén- vagy halogénatom vagy ~-NH-CO-NR;;R;, &l
talanos képletd csoport; és
R, jelentése hidrogénatom.

5. Egy 1-4. igénypontok bérmelyike szerinti (I) altalanos
képletd vegyllet, azzal jellemezve, hogy
R, 7-es vagy 8-as helyzetd.

6. Az alédbbi vegyliletek:
1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2, 3-dion;
8-klér-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-2,3-dion;
(5-metil-2,3-dioxo-1,4-dihidro-5H-indeno[ 1,2-b] pirazin-5-1l) -
-ecetsav;

5-amino-8-klér-1, 4-dihidro-5H-indenol 1,2-b] pirazin-2,3-dion;
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7—(3—fenil—ureido)—l,4—dihidro—5H~indeno{l,2—b]pirazin—2,3—dion;
(E)—S—(karboxi—metilén)—8—klér—l,4—dihidro—indeno[1,2—b]pirazin—
-2,3-dion;
(8-klér-5-metil-2, 3-dioxo-1,4-dihidro-5H-indeno{ 1,2-b] pirazin-5-
-1il) -ecetsav;
(+)—(5—metil—2,3—dioxo—l,4—dihidro—5H—indeno[l,2—b]pirazin—5—
-il)-ecetsav;
(—)—(5—metil—2,3—dioxo—l,4—dihidro—5H—inden0[l,2—b]pirazin—5—
-il)-ecetsav;
(+)—(8—klér—5—metil—2,3—dioxo—1,4—dihidro—5H—indeno[l,2—b]pira—
zin-5-1il) —ecetsav;
(-)—(8-klér—5—metil—2,3—dioxo—1,4—dihidro—5H—indeno[l,2—b]pira—
zin-5-il) —ecetsav; és
ezen vegylletek soi.

7. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegylulet — a képletben

R jelentése =N-alk, =C(R4)Rs; vagy =CH-Rq altalanos képletd cso-
port, ahol
R, jelentése hidrogénatom; és

R, jelentése oxigénatom —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy (II) &ltaldnos képletd
vegylletet — a képletben
R jelentése =N-alk, =C(R,)R; vagy =CH-R; &ltalanos képletl cso-

port, amelyben

R, jelentése hidrogénatom;
R, és R, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal; és

Ra jelentése alkoxicsoport ——
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amménium-acetat jelenlétében ciklizalunk, izoldljuk a terméket,
és adott esetben sdévéa alakitjuk.
8. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altaléanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =N-alk vagy =CH-R, altalanos képletd csoport, amely-
ben
R, jelentése hidrogénatom; és
R, jelentése =N-OH, =N-O-alk vagy =N-O-alkAr dltalanos képletd
csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegylletet — a képletben
R, jelentése oxigenatom —
egy H,NOR, 4ltalédnos képletld vegyllettel — a képletben
Rb jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy -alkAr dltalanos
képletd csoport, amelyekben
alk és Ar jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
reagaltatunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
kitjuk.
9. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =C=R, 4ltalénos képletld csoport, amelyben
R, jelentése oxigénatom —
eld4allitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) é&ltala-
nos képletd vegylletet — a képletben
R jelentése =C=R, &ltalédnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =N-OH csoport —

hidrolizalunk, izol&ljuk a terméket, és adott esetben sdéva ala-
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kitjuk.
10. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) dltalanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =C=R; altalédnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =N-OH csoport —
eléallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) alcala-
nos képletid vegyiiletet — a képletben
R jelentése =CH-Rys &ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése hidrogénatom —
egy alkil-nitrittel feagéltatunk, izolaljuk a terméket, és adott
esetben séva alakitjuk.
11. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) 4dltalanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =C=R; &ltaldnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =NO-alk-COOR;, vagy =NO-alk dltalanos képletd cso-
port —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegylletet — a képletben
R jelentése =C=R, altaléanocs képletd csoport, amelyben
R, jelentése =N-OH csoport —
és egy Hal-Rc altalénos képletd halogenidet — a képletben
Hal jelentése haiogénatom; és
Rc jelentése alkilcsoport vagy -alk-COOR,; &ltalénos képletd cso-
port;
alk és R,, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
reagaltatunk, izoldljuk a terméket, és adott esetben sbéva ala-

kitjuk.
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12. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képlett
vegylilet — a képletben
R jelentése =C=R; 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =CHRy, altalanos képletd csoport, ahol
R,, jelentése hidroxicsoport —
cl64allitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyiletet — a képletben
R,; jelentése -NRjsRgg 4ltalanos képletd csoport —
hidrolizélunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben soé6va ala-
kitjuk. |
13. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) é&ltalanos képletd
vegyilet — a képletben
R jelentése =C=R;, altalanos képletd csoport, ahol
R, jelentése =CHRi, 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése -NRysRze 4ltalanos képletl csoport —
cléallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyuletet — a képletben
R jelentése =CH-Rg 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentese hidrogénatom —
egy HC (Rd) (Re)RfE 4ltalanos képletd vegylilettel — a képletben
R4 és Rf azonosak vagy kilonbozdk, és mindegyik jelentése
~-NR,sR,; altalanos képletd csoport, amelyben
R, és Rys jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal; es
Re jelentése alkoxicsoport; vagy
Rd, Re és Rf azonosak, é¢s mindegyik jelentése -NRpsRgs dltaléanos
képletd csoport, amelyben

R,s és R,; jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
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reagaltatunk, izolaljuk a terméket, &s adott esetben séva ala-
kitjuk.
14. Eljaras egy 1. 1lgénypont szerinti (I) &ltalanos képletu
vegylilet — a képletben
R jelentése =C=R, 4ltaléanos keépletd csoport, ahol
R; jelentése =CHR4 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R,, Jelentése alkilcsoport, adott esetben szubsztitualt fe-
nilcsoport, -alk-Het Altalanos képletd csoport, adott
esetben szubsztitualt fenilcsoportot tartalmaz6 fenil-
—alkil—csopoft, Het vagy -alk-COORy, altalanos képletd
csoport —
eld4llitasara, azzal Jellemezve, hogy egy megfeleld (I) &ltala-
nos képletd vegyuletet — a képletben
R jelentése =CH-R; 4ltaléanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése hidrogénatom —
egy OHC-Rg altalanos képletd aldehiddel — a képletben
Rg Jjelentése alkilcsoport, adott esetben egy vagy tébb halogén-
atommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-cso-
porttal, -alk-NH, -COOR,, &ltalanos képletd csoporttal, cia-
no-csoporttal, -alk-COOR, dltalanos képletd csoporttal
szubsztitualt fenilcsoport, -alk-Het 4ltaléanos képletd cso-
port, adott esetben egy Vvagy tdbb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxicsoporttal, -alk-NHj,
-COORy, dltaléanos képletd csoporttal, cianocsoporttal,
-alk-COOR,, altaléanos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-
csoportot tartalmazd fenil-alkil-csoport, -Het vagy

-alk-COOR,, altaléanos képletd csoport; amelyekben
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alk, Het és Ry jelentése azonos az 1. igénypontban megadot-
takkal —
reagaltatunk, izolaljuk a rerméket, és adott esetben soéva ala-
kitjuk.
15. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =C=R, altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =NRy, 4ltalanos képletd csoport —
elsallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyﬁletét — a képletben
R jelentese =CH-R, &ltalanos képletd csoport, ahol
R, jelentése -NR,,R;s altalanos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése hidrogénatom, és
R,; jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport —
trifluor—ecetsav—etil—észterrel reagaltatunk, izolaljuk a termé-
ket, és adott esetben séva alakitjuk.
16. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) é&ltalanos képletl
vegyulet — a képletben
R jelentése =C=R, 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =C (COOR,,) Ryp &ltalanos képletd csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy (IV) 4ltaléanos képletd
vegyliletet — & képletben
Ry, R, €s Rs jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal; és
Rh jelentése -C (Ryq) (OH) —COORyg 4ltalanos képletd csoport, amely-
ben
R,; €s Ryg jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —

dehidratalunk, izoléljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
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17. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) dltaléanos képletl
vegylilet — a képletben
R jelentese =C=R, a4ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =C (CONR;Rz1) Rao altalanos képletd csoport —
el&allitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =C=R, 4ltalénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése ~C (COOR,,) Ry &ltalénos képletd csoport —
eqgy HNRmRQléltalénos‘képletﬁ aminnal — a képletben
Rio s Ry jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
reagéltatunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
kitjuk.
18. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (1) adltaléanos képletd
vegyulet — a képletben
R jelentése =C (R4) Rs altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése alkilcsoport, -alk-Het &ltalanos képletll csoport,
vagy adott esetben egy Vvagy tobb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-—, nitro-, amino-—, hidroxi-, ciano—-csoport-
tal, -alk-NH,, ~COORio/ -alk-COOR,, é&ltalanos képletd cso-
porttal szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd fenil-al-
kil-csoport; és
R és Ry jelentése azonos —
eléallitasara, azzal Jjellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyuletet — a képletben
R jelentése =CH-R, altalanos képletd csoport, amelyben

R, jelenteése hidrogénatom —
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egy Hal-Ri &ltaléanos képletd halogeniddel — a képletben
Ri Jjelentése alkilcsoport, -alk-Het &ltalanos kepletd csoport,
vagy adott esetben egy vagy t3bb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, cilanocsoporttal,
-alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR,; é&ltalénos képletd csoporttal
szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd fenil-alkil-csoport;
alk, Het és R, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottak-
kal —
reagaltatunk, izoldljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
kitjuk.
19. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos kepletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =C(R,)R; &ltalénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése alkilcsoport, -alk-Het altalanos képletd csoport
vagy adott esetben szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd
fenil-alkil-csoport; és
R; jelentése 1-11 szénatomos egyenes vagy eldgazd lancu alkil-
-csoport, -alk-CN, alk-Het, -alk-NR,4Rg, -alk-COORyg,
-alk-CO-NR,4R;5, -COOR,, &ltalédnos képletd csoport, vagy
adott esetben szubsztitudlt fenilcsoportot tartalmazé fe-
nil-alkil-csoport; vagy
R jelentése =CH-R,; altaldnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NR,,R;s vagy -alk-NR,,R,s &4ltalénos képletd csoport,
amelyben
R., és R,;s; lehetnek azonosak vagy kiilénbézdék, és mindegyik
jelentése alkilcsoport; vagy

R,, jelentése hidrogénatom, és



105 .:0 Q.-.

R,s jelentése alkilcsoport, =-COR;, vagy -SO,R,, altalanos
képletd csoport, ahol
R,, jelentése alkil-, cikloalkilcsoport, -COCalk,
-alk-COOR;, &ltalénos képletd csoport, adott esetben
szubsztitualt fenilcsoport, adott esetben szubsz-
titualt fenilcsoportot tartalmazéd fenil-alkil-cso-
port, -OR,,, -Het, -alk-Het, -alk-NR¢(R,, altalanos
képletl csoport, és
R,, jelentése alkil- vagy fenilcsoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegylletet — a képletben
R jelentése =CH-R, 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése alkilcsoport, -alk-Het altaléanos keépletd csoport,
vagy adott esetben egy vagy tobb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, cianocsoporttal,
-alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR;, altaldnos képletd csoporttal
szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazé fenil-alkil-cso-
port; vagy
R jelentése =CH-R, altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NR,,R;; vagy -alk-NR;4R,s 4ltalénos képletl csoport,
ahol
R,,; és R;s mindegyikének jelentése hidrogénatom —
egy Hal-Rj &ltaléanos képletd halogeniddel — a képletben
Rj Jjelentése 1-11 szénatomos egyenes vagy elagazdé lancu alkil-
csoport, -alk-CN, -alk-Het, -alk-NR,,R18, -alk-COOR.,,
-alk-CO-NR;qR.5, —-COOR,, &ltalénos képletd csoport, adott eset-

ben egy vagy tdbb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-,
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nitro-, amino-, hidroxi-, ciano-csoporttal, -alk-NH;, -COOR.,,

-alk-COOR,, altalanos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-

csoportot tartalmazd fenil-alkil-csoport, -COR,, vagy =—SO;Ry,

dltalénos képletd csoport, ahol

R,, jelentése alkil-, cikloalkilcsoport, -COOalk, -alk-COOR.;
4ltaléanos képletd csoport, adott esetben egy vagy tobb
halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxi-csoporttal, =-alk-NH,, -COOR,, é&ltaléanos képletd
csoporttal, cianocsoporttal, -alk-COOR,, &ltalanos képletd
csoporttal szubsztitudlt fenilcsoport, adott esetben egy
vagy toébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-csoporttal, -alk-NH,, -COOR,, altalanos
képletd csoporttal, cianocsoporttal, -alk-COOR;, altalanos
képletd csoporttal szubsztitudlt fenilcsoportot tartalma-
z6 fenil-alkil-csoport, -ORy 7, ~Het, -alk-Het,
-alk-NR,,R., &ltaldnos képletd csoport, eés

R,, jelentése alkil- vagy fenilcsoport;

alk, Het és R,, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —

reagéltatunk, és olyan vegylletek eldallitasa esetén, amelyek

képletében

jelentése -alk-COOR,, vagy -COOR,, &ltalénos képletd csoport,
amelyben

R,y jelentése hidrogénatom —

a kapott terméket — amelynek képletében

R; jelentése -COOR,, &ltalédnos képletd csoport, ahol

R,, jelentése alkilcsoport —

hidrolizaljuk, izolaljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
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kitjuk.
20. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =C(R,)R; &ltaldnos képletd csoport, amelyben
R, és Rsvé szénatommal egyiitt, amelyhez kapcsolédnak, cikloal-
kilcsoportot alkotnak —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése hidrogénatom —
egy Hal-alk-Hal &ltalédnos képletl vegyiulettel — a képletben
Hal jelentése halogénatom; és
alk jelentése 2-5 szénatomos alkilcsoport —
reagaltatunk, 1izolaljuk a termeket, és adott esetben soéva ala-
kitjuk.
21. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs; altaléanos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -NRgR, altalanos képletd csoport, ahol
Ry és Ry, jelentése hidrogénatom —
eld4allitasara, azzal jellemezve, hogy egy Hal-R, adltalénos képle-
td halogenidet — a képletben
Hal jelentése halogénatom, és
R, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
és egy megfeleld (I) altalénos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltalénos képletd csoport, amelyben

R, jelentése -NR;4R;s a4ltalanos képletd csoport, ahol
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R., jelentése hidrogénatom, és
R,s jelentése -COR,, altalanos képletld csoport, amelyben
R,, jelentése alkilcsoport (1C) —
reagaltatunk, a terméket hidrolizédljuk, a végterméket izolaljuk
- és adott esetben sdéva alakitjuk.
22. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs; &ltalénos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -NRgR, &ltaléanos képletd csoport, ahol
Ry jelentése hidfogénatom, és
Ry, jelentése alkilcsoport, -alk-COOR,;, -alk-NR;,Ry, -alk-Het
4ltalanos képletd csoport, vagy adott esetben szubszti-
tualt fenilcsoportot tartalmazdé fenil-alkil-csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) éaltala-
nos képletd vegyililetet — a kepletben
R jelentése =C(R,)Rs &ltalanos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -NRgR, altalédnos képletd csoport, ahol
Ry és R, jelentése hidrogénatom —
egy Hal-Ry altalanos képletd halogeniddel — a képletben
Ry jelentése azonos a fentiekben megadottakkal —
reagéaltatunk, izoldljuk a terméket, és adott esetben s6va ala-
kitjuk.
23. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegyllet — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs altalanos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -NRgR, dltalédnos képletd csoport, ahol

Ry jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal, és
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Ry jelentése alkilcsoport —

eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altaléa-
nos képletld vegylletet — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs altalanos képletd csoport, amelyben

R; jelentése -NRy4R, altalédnos képletd csoport, ahol

Ry jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal, és
R, jelentése hidrogénatom —
egqy Hal-R, 4ltaléanos képletd vegylilettel — a képletben
Hal jelentése halogénatom, és
Ry, jelentése alkilcsdport —
reagaltatunk, izoladljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
kitjuk.
24. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd

vegyulet — a képletben
R jelentése =C(R;)R; &ltalanos képletd csoport, amelyben

R jelentése -alk-COOR,, &ltalénos képletd csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =CH-R, altalanos képletd csoport, amelyben

R, jelentése -alk-COOR,, 4ltalédnos képletd csoport, ahol

R,, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
és egy Hal-R, 4ltalénos képletd halogenidet — a keépletben
R, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
reagaltatunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben sdéva ala-
kitjuk.
25. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalédnos keépletd

vegylilet — a képletben
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R jelentése =C(R,;)Rs altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -alk(2-6C)OH &ltaladnos képletd csoport —
eldallitasara, azzal Jjellemezve, hogy oxalsav-dikloridot egy
megfeleld (I) &ltalénos képletd vegyllettel — a képletben
R jelentése =C(R;)R; altaléanos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -alk-COOR,, &ltalanos képletd csoport, ahol
R., jelentése hidrogénatom —
reagaltatunk, és redukalunk, izolaljuk a terméket, es adott
esetben séva alakitjuk.
26. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &altalanos képletd
vegyulet — a képletben
R jelentése =C(R,)R; altaldnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -alk(lC)OH &ltalénos képletd csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy trimetil-klér-szilant egy
megfeleld (I) altaladnos képletd vegylilettel — a képletben
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport, amelyben
R;, jelentése alkilcsoport, -alk-Het &ltalanos képletd csoport
vagy adott esetben egy vagy tdébb halogénatommal és/vagy
alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, clano-csoport-
tal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR,, &altalénos képletd cso-
porttal szubsztitudlt fenilcsoportot tartalmazd fenil-al-
kil-csoport —
majd trioxédnnal reagidltatunk, izolaljuk a terméket, és adott
esetben sdéva alakitjuk.
27. Eljaras egy 1. 1igénypont szerinti (I) é&ltalanos képletd
vegylilet — a képletben

R jelentése =C(R;)Rs; &ltalénos képletd csoport, amelyben
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R. jelentése -NH-CHO csoport; vagy
R jelentése =CH-R, altalénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NH-CHO csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegylletet — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs altalénos képletd csoport, amelyben
R. jelentése -NRgR, dltalanos képletld csoport, ahol
Ry és R, jelentése hidrogenatom; vagy
R jelentése =CH-Ry altaldnos képletd csoport,
Rs, jelentése —NRIJQS altaldnos képletd csoport, ahol
R;; és R,s jelentése hidrogénatom —
és CH;COOCHO-et egymassal reagaltatunk, izoladljuk a terméket, és
adott esetben séva alakitjuk.
28. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) 4ltalénos képletd
vegyulet — a képletben
R jelentése =C(R,)R; &ltalénos képletd csoport, amelyben
Rs jelentése -NH-COOR, 5, -NH-CO-Het, ~-NH-CO-alk-COOR,,,
-NH-CO-alk-NR,,R;3 &ltalénos képletd csoport, adott esetben
szubsztitualt Ar 4&ltalanos képletd csoportot tartalmazo
-NH-CO-Ar &ltalénos képletd csoport, adott esetben szubsz-
titualt Ar altaléanos képletd csoportot tartalmazod
-NH-CO-alk-Ar dltalanos képletd csoport, -NH-S0,-Ry,,
-NH-CO-alk-Het, -NH-CO-alk vagy -NH-CO-cikloalkil &ltalanos
képletld csoport; vagy
R jelentése =CH-R, &ltalédnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NR;4R;; &ltalanos képletd csoport, ahol

R,, jelentése hidrogénatom, és
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R,s jelentése -COR,, altalénos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése -OR,,, -Het, -alk-COOR;;, -alk-NR,R,, altala-
nos képletd csoport, adott esetben szubsztitualt Ar
dltalanos képletd csoportot tartalmazdé -alk-Ar alta-
lanos képletd csoport, -alk-Het 4&altaléanos képletd
csoport, adott esetben egy vagy tobb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-,
ciano-csoporttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR,, alta-

lanos képletd csoporttal szubsztitualt fenilcsoport —

eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-

nos képletd vegyliletet — a képletben

R jelentése =C(R,)Rs altladnos képletd csoport, amelyben

R jelentése -NRyR, 4ltalénos képletd csoport, ahol

R, és R, jelentése hidrogénatom; vagy

R jelentése =CH-R, &ltalédnos képletd csoport, amelyben

R, jelentése -NR,R;s altalanos képletd csoport, ahol

R;, jelentése hidrogénatom, és

R,s jelentése hidrogénatom —

és egy Hal-Rk &ltalénos képletld vegyiletet — a képletben

Hal jelentése halogénatom, és

Rk

jelentése -COOR,;, -CO-Het, =-CO-alk-COOR,,, -CO-alk-NR;Rig,
-CO-alk-NR;y,R;, &ltalédnos képletd csoport adott esetben egy
vagy tobb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, clanocsoporttal, -alk-NH,, ~COOR; ¢,
-alk-COOR;, &ltalédnos képletl csoporttal szubsztitualt Ar &al-
taldnos képletd csoportot tartalmazé -CO-alk-Ar &ltalénos

képletd csoport, -CO-alk-Het, -SO,-R;,, -CO-alk-Het &ltalénos
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képletd csoport, adott esetben egy vagy toébb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, cilano-cso-
porttal, -alk-NH,, -COOR,., -alk-COOR., altalanos képletd cso-
porttal szubsztituadlt Ar altalédnos képletd csoportot tartal-
mazd -CO-Ax adltalénos képletd csoport, -CO-alk vagy
-CO-cikloalkil &ltalénos képletd csoport;
R;, R,y, Rys, Riy, Ry, Ry, Het, Ar és alk jelentése azonos az 1.
igénypontban megadottakkal —
reagaltatunk, izol&ljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
kitjuk.
29. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletd
vegyllet — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs altalénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NH-CO-Het, -NH-CO-alk-COOR;,, ~-NH-CO-alk-NRjcR;;
dltaldnos képletd csoport, adott esetben szubsztitualt Ar
4ltalénos képlet( csoportot tartalmazé -NH-CO-Ar altalanos
képletd csoport, adott esetben szubsztitudlt Ar altalanos
képletd csoportot tartalmazé -NH-CO-alk-Ar altalanos keple-
td csoport, -NH-CO-alk-Het, -NH-CO-alk vagy
-NH-CO-cikloalkil &ltalanos képletd csoport; vagy
R jelentése =CH-R, &ltaldnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NR;4R,;s 4ltalénos képletd csoport, ahol
R,, jelentése hidrogénatom, és
R,s jelentése —-COR,, 4ltalédnos képletl csoport, amelyben
R,, jelentése -Het, -alk-COOR,,, -alk-NR;,R;, é&ltalanos
képletd csoport, adott esetben szubsztitualt fenil-

csoportot tartalmazé fenil-alkil-csoport, -alk-Het
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4ltaldnos képletd csoport, adott esetben szubszti-
tualt fenilcsoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =C(R;,)Rs altalédnos képletd csoport, ahol
R; jelentése -NR;R, &ltalédnos képletd csoport, amelyben
R; és R, jelentése hidrogénatom; vagy
R jelentése =CH-R, &ltalanos képletd csoport, ahol
R, jelentése -NR;4R;s 4ltaléanos képletd csoport, amelyben
R, jelentese hidrogénatom, és
R,s jelentése hidrogénatom —
egy HO-RI &ltalénos képletd vegylilettel — a képletben
RI jelentése -CO-Het, -C0-alk-COOR,y, -CO-alk-NR;yR;,
-CO-alk-NR,,R,, &ltalanos képletd csoport, adott esetben egy
vagy tébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, -COOR, 4,
-alk-COOR,, altalanos képletd csoporttal szubsztitualt Ar al-
talanos képletd csoportot tartalmazd -CO-alk-Ar altalanos
képletd csoport, -CO-alk-Het, adott esetben egy vagy tobb ha-
logénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hid-
roxi-, ciano-csoporttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR;, altala-
nos képletd csoporttal szubsztitualt Ar 4&ltalédnos képletd
csoportot tartalmazé -CO-Ar altalanos képletd <csoport,
-CO-alk vagy -CO-cikloalkil &altalénos képletd csoport;
Rio, Ry,, Ryy, Het, Ar és alk jelentése azonos az 1. igenypontban
megadottakkal —

reagaltatunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben sdéva ala-
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30. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altaléanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =C(R,)Rs &ltalénos kepletld csoport, amelyben
R, jelentése adott esetben -COOR;. &ltalanos képletd csoporttal
szubsztitudlt l-pirrolil-csoport; vagy
R jelentése =CH-R, altalénos kepletld csoport, amelyben
R; jelentése adott esetben -COOR;, &ltalanos képletd csoporttal
szubsztitudlt l-pirrolil-csoport —
eldallitéasara, azzal'jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =C(R;,)Rs altalénos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -NRyR, 4ltalénos kepletd csoport, ahol
Ry és Ry, jelentése hidrogénatom; vagy
R jelentése =CH-R;, altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NR;,R;; a&ltalédnos képletd csoport, ahol
R,, és R,; jelentése hidrogénatom —
egy (V) &ltalédnos képletd vegyllettel — a képletben
alk jelentése alkilcsoport,
Rm jelentése hidrogénatom vagy -COOR;, 4ltalénos képletd csoport, és
R;, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
reagaltatunk, izoladljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
kitjuk.
31. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) 4altaléanos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =C(R;)Rs &dltalénos képletd csoport, amelyben

R; jelentése adott esetben szubsztitudlt Ar altalanos képletd
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csoportot tartalmazé -NH-CO-NH-alk-Ar altaléanos

képletd

csoport, -NH-CO-NH-Het, -NH-CO-NH-alk-Het dltalanos képletd

csoport, adott esetben szubsztitudlt Ar altalanos

képletd

csoportot tartalmazé -NH-CO-NH-Ar &ltalanos képletd cso-

port, -NH-CO-NH-alk vagy -NH-CO-NH, &ltalénocs képletd cso-

port; vagy

R jelentése =CH-R; altalédnos képletd csoport, amelyben

R, jelentése -NR,R,s vagy -alk-NR;,R;s altalanos képletd csoport,

ahol

R,;, jelentése hidrogénatom,

R,s jelentése -COR,, vagy -CSR,; altalanos képletd csoport,

amelyekben

Ry5 jelentése -NH-alk altaléanos képletd

csoport,

aminocsoport, adott esetben szubsztitudlt Ar altala-

nos képlet(i csoportot tartalmazé -NH-Ar altalénos

képletd csoport, adott esetben szubsztitualt Ar alta-

lanos képletl csoportot tartalmazd -NH-alk-Ar altala-

nos képletd csoport, -NH-alk-Het vagy -NH-Het altala-

nos képletd csoport, és

R,; jelentése -NH-alk, -NH,, -NH-Ar vagy -NH-Het altala-

nos képletd csoport —
el8allitasara, azzal Jjellemezve, hogy egy megfeleld (I)
nos képletd vegylletet — a képletben
R jelentése =C(R,)R; altalénos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -NRgRy 4ltalénos képletd csoport, ahol
Rg és Ry, jelentése hidrogénatom; vagy

R jelentése =CH-R, altalanos képletd csoport, amelyben

altala-
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R, jelentése -NR,,R,; vagy -alk-NR;,R;; altalanos képletd csoport,
amelyekben
R,, és R;s mindegyikének jelentése hidrogénatom —
egy Rn=C=N-Ro &ltaléanos képletd vegyulettel — a képletben
Rn jelentése trimetil-szilil-, alkilcsoport, -Het altalanos kep-
letd csoport, adott esetben egy vagy tobb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, ciano-cso-
porttal, -alk-NH,, -COOR,;, -alk-COOR,, altalénos képletd cso-
porttal szubsztitualt fenilcsoportot tartalmazd fenil-alkil-
csoport, -—alk-Het 4&ltalanos képletd csoport, adott esetben
egy vagy tdébb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-—, hidroxi-, ciano—csoporttal, -alk-NH,, -COOR g,
-alk-COOR,, &ltalanos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-
csoport; ahol
R,,, alk, Ar és Het jelentése azonos az 1. igénypontban megadot-
takkal; és
Ro jelentése oxigén- vagy kénatom —
reagaltatunk, majd adott esetben hidrolizist végzunk, izoléaljuk
a terméket, és adott esetben soéva alakitjuk.
32. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegyllet — a képletben
R jelentése =CH-R, altalénos képletid csoport, amelyben
R, jelentése hidroxicsoport —
el&allitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) &ltala-
nos képletd vegylletet — a képletben
R jelentése =C=R, altalanos képletl csoport, amelyben

R, jelentése oxigénatom —
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redukalunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben séva alakit-

juk.

33. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegyulet — a képletben

R jelentése =CH-R, &ltalénos képletd csoport, amelyben

Ry jelenté;e 2-11 szénatomos alkilcsoport, adott esetben egy
vagy tdbb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi—-, nitro-,
amino-, hidroxi-, clanocsoporttal, -alk-NH,, -COOR. 4,
-alk-COOR,, &ltalénos képletd csoporttal szubsztitualt fe-
nilcsoportot ﬁartalmazé fenil-alkil-csoport, -alk-COOR,,
vagy —alk-Het &altalanos képletd csoport —

eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy (VI) altalanos képletd

vegyliletet — a képletben

R,, R, és R, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal;

Rp Jjelentése 1-10 szénatomos egyenes vagy elagazdé lancu
alkilcsoport, adott esetben egy vagy toébb halogénatommal
és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, clano-cso-
porttal, -alk-NH,, -COOR,,, -alk-COOR;, &ltalénos képletd cso-
porttal szubsztituélt fenilcsoport, adott esetben egy vagy
tsbb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-, amino-,
hidroxi-, cinocsoporttal, -alk-NH,, -COOR;,, -alk-COOR,, &lta-
lanos képletd csoporttal szubsztituadlt fenilcsoportot tartal-
mazé fenil-alkil (1-5C)-csoport, -COOR, ¢, -—alk(1-5C)-COOR,,,
-Het,-alk(1-5C)-Het &ltalénos képletd csoport; amelyekben

alk, Het és R;, jelentése azonos az 1. igénypontban megadottak-

kal, és

alk jelentése alkilcsoport —



119 0:0 .o s

hidrogéneziink, és adott esetben azokat a vegylileteket — amelyek

képletében

R, jelentése -alk-COOR,, &ltalédnos képletd csoport, amelyben

R,; jelentése alkilcsoport —

elszappanositjuk olyan vegyiletekké — amelyek képletében

R, jelentése -alk-COOR,, &ltalédnos képletd csoport, amelyben

R,y jelentése hidrogénatom —
izolaljuk a terméket, és adott esetben séva alakitjuk.
34. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos
vegylilet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltalénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése metilcsoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megifeleld (I)
nos képletd vegyluletet — a képletben
R jelentése =C=R,; altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =CH-R,, 4ltaléanos képletd csoport, ahol
R;; jelentése hidroxicsoport vagy -NRysR,, altalanos
csoport —
redukalunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben sova
Jjuk.
35. Elj4réds egy 1. igénypont szerinti (I) &altalanos
vegylilet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltaldnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -alk(1lC)-OH &ltaldnos képletd csoport —
el8allitésara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I)
nos képletld vegylletet — a képletben

R jelentése =C=R,; &ltalédnos keépletd csoport, amelyben

képletd

dltala-

képletd

alakit-

képletd

dltala-
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R, jelentése =CH-R;, &ltalanos képletd csoport, ahol
R,; jelentése hidroxicsoport —
redukalunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben séva alakit-
juk.
36. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegyilet — a képletben
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -alk(2-6C)-OH &ltalénos képletd csoport —
eléallitasara, azzal jellemezve, hogy egy (VI) &ltaldnos képletd
vegyluletet — a képlétben
R;,, R, és R; jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal; és
Rp jelentése -alk(l-5C)-O-CH,-Ar &ltalénos képletl csoport;
alk és Ar jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
redukalunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben séva alakit-
Juk.
37. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) é&altalanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =CH-R, &4ltalénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -NR,,R,s dltalédnos képletd csoport, ahol
R,, és R;s mindegyikének jelentése hidrogénatom —
elBallitésara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) é&ltala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltalédnos képletl csoport, amelyben
R, jelentése -NR4,R;s &4ltalédnos képletd csoport,
R,, jelentése hidrogénatom, és
R,; jelentése -COR,, &4ltaldnos képletd csoport, ahol

2

R,, jelentése alkilcsoport —
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hidrolizalunk, izoldljuk a terméket, és adott esetben sbéva ala-
kitjuk.
38. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalénos képletd
vegyllet — a képletben
R jelentése =CH-R, &4ltalédnos képletd csoport, amelyben
R jelentése -NR,,R;s &ltalénos képletd csoport, ahol
R,, jelentése hidrogénatom, és
R,: jelentése -COR,, 4ltalédnos képletd csoport, amelyben
R,, jelentése alkilcsoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) &ltala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =C=R, &ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése =N-OH csoport —
egy redukalészerrel , majd egy (RgCO),0 altalédnos képletd anhid-
riddel — a képletben
Rg jelentése alkilcsoport —
reagaltatunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben sdéva ala-
kitjuk.
39. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) é&ltaléanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltalédnos képletd csoport, ahol
R; jelentése -NR;,R;s vagy -alk-NR;4;R;s altaléanos képletd csoport,
amelyekben
R,, és R;; azonosak vagy kilonbozdék, és mindegyik Jjelentése
alkilcsoport —
eld4llitaséara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-

nos képletd vegyliletet — a képletben
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R jelentése =CH-R, altalanos képletd csoport, amelyben
R; jelentése -NR,R;s vagy -alk-NR;,;R;s altalanos képletd csoport,
ahol
R,, jelentése hidrogénatom, és
R,s jelentése alkilcsoport —
egy Hal-Rr altalanos képletd halcgeniddel — a képletben
Rr jelentése alkilcsoport —
reagédltatunk, 1izolaljuk a terméket, és adott esetben soéva ala-
kitjuk.
40. Eljaras egy i. igénypont szerinti (I) 4&ltalénos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =CH-R; altalanos képletl csoport, ahol
R, jelentése -NR,,R;5s vagy -alk-NR;,R;s altalanos képletd csoport,
amelyekben
R,, jelentése hidrogénatom,
R,s jelentése -COR,, a&ltalanos képletd csoport, ahol
R,, jelentése -alk-NR,(R;, é&ltalénos képletd csoport,
amelyben
R,; és R;, jelentése hidrocgénatom, és
alk jelentése egy szénatomos csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegylletet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltalanos képletl csoport, amelyben
R¢ jelentése -NRy,R;s vagy -alk-NR;,R;s &ltalanos képletd csoport,
ahol
R,; és R;s mindegyikének jelentése hidrogénatom —

egy HOOC-CH,-NH-Rs &ltalanos képletd savval — a képletben
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Rs jelentése aminocsoport véddécsoportia —
reagéltatunk, a kapott terméket hidrolizaljuk, izolaljuk a veg-
terméket, és adott esetben séva alakitjuk.
41. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -alk-NR4R;s &ltalénos képletd csoport, ahol
R,, és R;s mindegyikének jelentése hidrogénatom —
elB4llitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyﬁletét — a képletben
R jelentése =CH-R; altalanos képletd csoport, ahol
R, jelentése -alk-CONR; Ry 4ltalénos képletd csoport, amelyekben
R,, és R,y jelentése hidrogénatom —
brémmal és natriummal-hidroxiddal reagéltatunk, izolaljuk a ter-
méket, és adott esetben sdova alakitjuk.
42. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletd
vegylilet — a képletben
R jelentése =CH-R; altalénos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -alk-CO-NR;;R;3 &ltalénos képletd csoport —
el84llitéasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyliletet — a képletben
R jelentése =CH-R, 4ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -alk-COOR,, &ltalanos képletl csoport —
egy HNR, R, 4ltalénos képletd aminnal — a képletben
R,; és R,y jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal —
reagaltatunk, izolaljuk a terméket, és adott esetben séva ala-

kitjuk.
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43. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altaléanos képletd
vegylulet — a képletben
R jelentése =CH-R, 4ltaldanos képletd csoport, ahol
R, jelentése -alk(lC)-CO-NR,(R,; &ltalédnos képletd csoport, ame-
lyekben
R., €s Ry; jelentése hidrogénatom —
eléallitasara, azzal jellemezve, hogy egy (VI) &ltaldnos képletd
vegyliletet — a képletben
R,, R, és R; jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal, és
Rp jelentése -CONH, ésoport —
hidrogéneziink, izoladljuk a terméket, és adott esetben sdéva ala-
kitjuk.
44. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltaléanos képletd
vegyllet — a képletben
R jelentése =CH-R, &4ltalédnos képletld csoport, amelyben
R, jelentése -R,;-COOR,, &ltalénos képletd csoport —
eldallitasara, azzal Jjellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyiletet — a képletben
R jelentése =CH-R, &ltalanos képletd csoport, amelyben
R, jelentése hidrogénatom —
egy OHC=-alk (0-5C) -COOR,, adltalanos képletd vegyllettel —
a képletben
R,, jelentése azonos az 1. igénypotban megadottakkal —
reagdltatunk, 1izoldljuk a terméket, és adott esetben séva ala-
kitjuk.
45. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletd

vegylilet — a képletben
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R jelentése =CH-R; altaldnos képletd csoport, ame lyben
R, jelentése -CO-COOR,, &ltalédnos képletl csoport —
el84llitasara, azzal Jjellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
nos képletd vegyiletet — a képletben
R jelentése =CH-R, altalanos képletd csoport, ahol
R, jelentése -R,;~COOR;, &ltalénos képletil csoport, amelyben
R., jelentése hidrogénatom, és
R,; jelentése -CH-OH-csoport —
oxidalunk, uténa adott esetben a kapott vegyliletet észtere-
sitjik, majd izoléljﬁk a terméket, és adott esetben séva alakit-
Jjuk.
46. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
vegyllet — a képletben
R jelentése =CH-R; a4ltalédnos képletd csoport, amelyben
R, jelentése -COOalk &ltalédnos képletl csoport —
eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy (VII) &ltalanos képle-
td vegyluletet — a képletben
R;,, R, és R; jelentése azonos az 1. igénypontban megadottakkal, és
alk jelentése alkilcsoport —
eqgy asvanyi savval reagaltatunk, izoldljuk a terméket, és adott
esetben séva alakitjuk.
47. Eljaras egy 1. igénypont szerinti (I) éaltalénos kepletd
vegyllet — a képletben
R, és adott esetben R, jelentése -NH-CO-NR;;R;;, vagy -NH-CS-NR;;R;;
altalanos képletd csoport, ahol
R,, jelentése hidrogénatom —

eldallitasara, azzal jellemezve, hogy egy megfeleld (I) altala-
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nos képletd vegylletet — a képletben

R, jelentése aminocsoport —

egy Rx=C=N=Ry &ltaldnos képletd vegyilettel — a képletben

Rx jelentése oxigén- vagy kénatom; és

Ry jelentése trimetil-szilil-, alkil-, alkoxicsoport,
-alk-COOR,,, -alk-Het, -alk-NR;;R,; &ltalanos kepletl csoport,
adott esetben egy vagy tdbb halogénatommal és/vagy alkil-,
alkoxi-, nitro-, amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,,
-COOR,, -alk-COOR, &ltalénos képletd csoporttal szubsztitualt
fenilcsoportot tértalmazé fenil-alkil-csoport, adott esetben
egy vagy tobb halogénatommal és/vagy alkil-, alkoxi-, nitro-,
amino-, hidroxi-, cianocsoporttal, -alk-NH,, ~-COOR,,
-alk-COOR, &altalanos képletd csoporttal szubsztitualt fenil-
csoport vagy Het altalanos képletd csoport, amelyekben
alk, Het, R,, Ry, R,, és R, jelentése azonos az 1. igénypont-

ban megadottakkal —

reagaltatunk, izolaljuk a terméket, es adott esetben sé6vad ala-

kitjuk.
48, Gybégyszerkészitmény, azzal jellemezve, hogy hatdanyag-

ként, legalébb egy 1-6. igénypontok barmelyike szerinti (I) al-

taldnos képletd vegylletet vagy annak gydégyéaszatilag elfogadhatd

s6jat tartalmazza.

A meghatalmazott:

Aoy o // Gstun A
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