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A talalmany Uj, kivalé antifungalis aktivitasu, amid-tipusu triazol-

-szarmazékokra, ezek gyogyaszatilag elfogadhatoé prodrugjaira, valamint

mindezen vegylletek soira; tovabba hatéanyagkeént ilyen vegyuleteket

tartalmazo (elsésorban antifungalis hatasu) gyégyaszati készitmenyekre;
valamint a taldlmany szerinti vegyuletek gombas fertézések kezelésére
alkalmas gyogyaszati készitmények elballitasara tértend alkalmazasara
vonatkozik.

A talalmany szerinti vegyuletek (1) altalanos képletében

Arl  jelentése adott esetben helyettesitett fenilcsoport;

Ar2 jelentése adott esetben helyettesitett fenilén- vagy naftiléncsoport;

X jelentése kénatom vagy metilencsoport,

R1  és R2jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport;

R3 jelentése adott esetben az alabbiakban definialt A szubsztituens-
-csoportbdl megvalasztott 1-5 szubsztituenssel helyettesitett aril-,
heteroaril- vagy aralkilcsoport;

az A-szubsztituens-csoportba tartozé szubsztituensek a kdvetkezdk: al-
kilcsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxil-
csoportok, cianocsoportok és alkoxicsoportok kézul megvalasztott
szubsztituenssel helyettesitett alkilcsoport, alkoxicsoport, 1-5 szub-
sztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocso-
portok és alkoxicsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel he-
lyettesitett alkoxicsoport, alkanoilcsoport, 1-5 szubsztituenssel, és-
pedig halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és alkoxi-
csoportok kézul megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett alka-
noilcsoport, alkanoiloxicsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig halo-
génatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és alkoxicsoportok

kézul megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett alkanoiloxicso-
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port, halogénatom, hidroxilcsoport, aminocsoport, merkaptocsoport,
karbamoilcsoport, nitrocsoport, cianocsoport, karboxilcsoport,
-S(0),R4 altaldnos képletli csoport (ebben a képletben R4 jelenté-
se alkilcsoport vagy 1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok
kézul megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett alkilcsoport, és
n értéke 0, 1 vagy 2), alkenilcsoport, alkinilcsoport, cikloalkilcsoport

TV

és cikloalkilalkilcsoport.
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A talalmany dj, kivalé antifungalis aktivitasi, amid-tipust triazol-
-szarmazekokra, ezek gyogyaszatilag elfogadhaté prodrugjaira, valamint
mindezen vegylletek soéira; tovabba hatoanyagként ilyen vegyuleteket
tartalmazo (elsésorban antifungdlis hatasa) gyogyaszati készitményekre;
valamint a talalmany szerinti vegyuletek gombas fertézések kezelésére
alkalmas gydgyaszati készitmények elballitasara torténd alkalmazasara
vonatkozik.

Embereknél vagy allatoknal gombas fertdzések kezelésére sokféle
triazol-tipusu vegyllet ismert. A triazol-tipusi vegytletek kézil az eqgyik
leginkabb elterjedt vegyulet a fluconazole. Ismeretesek azonban olyan
gombas fertézések, amelyek klinikailag nem kezelhet&k fluconazole-lal,
igy az orvostudomany részérél fennall az igény olyan tovabbi vegyuletek-
re, amelyek még hatékonyabb antifungalis aktivitassal birnak.

A talalmany szerinti vegylletekhez hasonld szerkezet vegylletek
ismertetésre kerilltek a Hei-8-333350, Hei-10-279567 és Hei-11-80135
szamu japan szabadalmi publikaciokban.

Intenziv kutatomunkat végeztiink olyan vegyuletek szintetizalasara,
amelyek kival6é antifungalis aktivitasuak, és e kutatémunka eredménye-
képpen felismertiik, hogy a késébbiekben ismertetésre keriils (1) altalanos
képletl vegylletek, valamint ezek gyogyaszatilag elfogadhaté prodrugjai

és soi kivalé antifungalis aktivitastak.
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A fentiek alapjan a taldimany tehat a kévetkezékre vonatkozik:

1) (1) altalanos kepleti, amid-tipusu triazol-szarmazékok vagy gyo-

gyaszatilag elfogadhaté prodrugjaik vagy séik - az (1) altalanos képletben

Ar?

Ar2

R1

R2

R3

jelentése fenilcsoport vagy 1-3 szubsztituenssel, éspedig halogén-
atomok és trifluormetilcsoportok kézil megvalasztott szubs:ztitu-
enssel helyettesitett fenilcsoport;

jelentése feniléncsoport, 1 vagy 2 szubsztituenssel, éspedig fluor-
atom és kloratom kozil megvalasztott szubsztituenssel helyettesi-
tett feniléncsoport, naftiléncsoport vagy 1 vagy 2 szubsztituenssel,
éspedig fluoratom és klératom k&zil megvalasztott szubsztituens-
sel helyettesitett naftiléncsoport;

jelentése kénatom vagy metiléncsoport;

jelentése hidrogénatom vagy 1-3 szénatomot tartalmazé alkilcso-
port;

jelentése hidrogénatom vagy 1-3 szénatomot tartalmazd alkilcso-
port;

jelentése 6-10 szénatomot tartalmazé arilcsoport, a késébbiekben
ismertetésre kerulé A szubsztituens-csoportbdl megvalasztott 1-5
szubsztituenssel helyettesitett 6-10 szénatomot tartalmazé arilcso-
port, heteroarilcsoport, a kévetkezékben definialt A szubsztituens-
-csoportbdl megvalasztott 1 vagy 2 szubsztituenssel helyettesitett
heteroarilcsoport, 7-14 szénatomot tartalmazé aralkilcsoport vagy a
kévetkezbkben definialt A szubsztituens-csoportbdl megvalasztott
1-5 szubsztituenssel helyettesitett 7-14 szénatomot tartalmazo

aralkilcsoport;

az A-szubsztituens-csoportba tartozoé szubsztituensek a kévetkezdk: 1-6

szénatomot tartalmazé alkilcsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig
halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénato-

mot tartalmazo alkoxicsoportok kézil megvalasztott szubsztituens-
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sel helyettesitett 1-6 szénatomot tartalmazo alkilcsoport, 1-6 szén-
atomot tartalmaz6 alkoxicsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig ha-
logénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot
tartalmazd alkoxicsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett 1-6 szénatomot tartalmazé alkoxicsoport, 1-5 szén-
atomot tartalmazé alkanoilcsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig
halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénato-
mot tartalmazoé alkoxicsoportok kéziil megvalasztott szubsztituens-
sel helyettesitett 2-6 szénatomot tartalmazé alkanoilcsoport, 1-6
szénatomot tartalmazé alkanoiloxicsoport, 1-5 szubsztituenssel,
éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6
szénatomot tartalmazd alkoxicsoportok kdziil megvalasztott szub-
sztituenssel helyettesitett 2-6 szénatomot tartalmazé alkanoiloxi-
csoport, halogénatom, hidroxilcsoport, aminocsoport, merkapto-
csoport, karbamoilcsoport, nitrocsoport, cianocsoport, karboxil-
csoport, -S(0),R4 altalanos képletii csoport (ebben a képletben R4
jelentése 1-6 szénatomot tartaimazo alkilcsoport vagy 1-5 szubszti-
tuenssel, éspedig halogénatomok kézil megvalasztott szubsztitu-
enssel helyettesitett 1-6 szénatomot tartalmazo alkilcsoport, és n
erteke 0, 1 vagy 2), 2-6 szénatomot tartalmazé alkenilcsoport, 2-6
szénatomot tartalmazd alkinilcsoport, 3-6 szénatomot tartalmazo
cikloalkilcsoport és a cikloalkilrészben 3-6 szénatomot, az alkilrész-
ben pedig 1-6 szénatomot tartalmazoé cikloalkilalkilcsoport; és
2) gyogyaszati készitmény, amely hatéanyagként a fenti 1) pontban
ismertetett, amid-tipusu triazol-szarmazékot vagy gyogyaszatilag elfo-
gadhato6 prodrugjat vagy sojat tartalmazza.

A fenti helyettesité-jelentéseknél a kévetkezé fogalmak alatt az

alabbiakat értjuk:
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Ar! szubsztituens és az A szubsztituens-csoport jelentésében a
"halogénatom” kifejezés alatt példaul a fluor-, klér-, brom- és jédatomot,
elénydsen a fluor- vagy klératomot, még elényésebben a fluoratomot ért-
juk.

R1 és R2 helyettesiték jelentésében az "1-3 szénatomot tartalmazé
alkilcsoport" kifejezés alatt egyenes vagy elagazo lancu, 1-3 szénatomot
tartalmazé alkilcsoportokat, példaul a metil-, etil-, propil- vagy izopropil-
csoportot; elényésen a metil- vagy etilcsoportot; még elényésebben a me-
tilcsoportot értjik.

R3 jelentésében a "6-10 szénatomot tartalmazé arilcsoport" kifeje-
zés alatt 6-10 szénatomot tartalmazé aromas szeénhidrogén-csoportokat,
igy példaul a fenil-, indenil- vagy naftilcsoportot, elényésen a fenilcsopor-
tot értjiik.

R3 jelentésében a "heteroarilcsoport" kifejezés alatt monociklusos
aromas heterociklusos csoportokat vagy kondenzalt aromas heterociklu-
sos csoportokat értiink. A "monociklusos aromas heterociklusos csoport"
kifejezes alatt 5- vagy 6-tagu, 1-4 nitrogén-, oxigén- es/vagy kénatomot
tartalmazé aromas heterociklusos csoportokat, példaul a furil-, tienil-,
pirrolil-, pirazolil-, imidazolil-, oxazolil-, izoxazolil-, tiazolil-, triazolil-
tetrazolil-, piridil-, pirimidil-, piridazinil- vagy pirazilcsoportot; elénydsen
piridil- vagy tiazolilcsoportot értjiik. A "kondenzalt aromas heterociklusos
csoport” kifejezés alatt 5- vagy 6-tagu, 1-4 nitrogén-, oxigén- éS/vagy
kénatomot tartalmazé olyan aromas heterociklusos csoportokat értlink,
amelyek kondenzalva vannak 1 vagy 2 benzolgy(iriihtz vagy 5- vagy 6-
tagu, 1-4 nitrogén-, oxigén- és/vagy kénatomot tartalmazé aromas hete-
rociklusos csoportokhoz. Az ilyen kondenzalt heterociklusos csoportokra
peldaképpen megemlithetjiik az izobenzofuranil-, kromenil-, xantenil-, fe-
noxatinil-, indolizinil-, izoindolil-, indolil-, indazolil-, purinil-, kinolizinil-, izo-

kinolil-, kinolil-, ftalazinil-, naftiridinil-, kinoxalinil-, kinazolinil-, karbazolil-,
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karbolinil-, akridinil-, izoindolinil- és benzotiazolilcsoportot; elényésen a
benzotiazolilcsoportot.

Elényds heteroarilcsoport egy 5- vagy 6-tagt, 1 vagy 2 nitrogén-,
oxigén- vagy kénatomot aromas heterociklusos csoport vagy egy olyan
biciklusos heterociklusos csoport, amelynél egy 5- vagy 6-tagu, 1 vagy 2
nitrogen-, oxigén- vagy kénatomot tartalmazo aromas heterociklusos
csoport benzolgyirtivel kondenzalt. Egy ilyen elényss heteroarilcsoport
példaul a furil-, tienil-, piridil-, izoxazolil-, tiazolil- vagy benzotiazolilcso-
port; még elbnyésebb a piridil-, tiazolil- vagy benzotiazolilcsoport.

R3 jelentésében a "7-14 szénatomot tartalmazo aralkilcsoport" kife-
jezés alatt 6-10 szénatomot tartalmazod arilcsoporttal szubsztitualt 1-4
szenatomot tartalmazé alkilcsoportokat értiink. A "6-10 szénatomot tar-
talmazé arilcsoport” kifejezés jelentése a korabban megadott. Az "1-4
szenatomot tartalmazé alkilcsoport" kifejezés alatt egyenes vagy elagazo
lancu, 1-4 szénatomot tartalmazo alkilcsoportokat, igy példaul a metil-,
etil-, propil-, izopropil-, butil-, izobutil- vagy terc-butilcsoportot; elényésen
a metil- vagy etilcsoportot és a leginkabb elényésen a metilcsoportot ért-
juk. A "7-14 szénatomot tartalmazé aralkilcsoport" jelenthet példaul
benzil-, fenetil-, fenilpropil-, fenilbutil-, naftiimetil-, naftiletil- vagy naftilbutil-
csoportot; elénydsen benzil- vagy fenetilcsoport, még elényésebben ben-
Zilcsoportot.

R3 jelentésében a "6-10 szénatomot tartalmazé arilcsoport" és "7-
14 szénatomot tartalmazé aralkilcsoport” kifejezések arilgydrdje - miként
emlitettik - az A szubsztituens-csoportbol megvalasztott 1-5 szubsztitu-
enssel adott esetben helyettesitett lehet, tovabba R3 jelentésében a
"heteroarilcsoport” adott esetben ugyancsak helyettesitve lehet az A
szubsztituens-csoportbél megvalasztott 1 vagy 2 szubsztituenssel.

Az A szubsztituens-csoport definiciéjaban az "1-6 szénatomot tar-

talmazé alkilcsoport” (azzal a megkétéssel, hogy az R4 jelentésében lévé
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1-6 szénatomot tartalmazo alkilcsoport nem tartozik ide) olyan egyenes
vagy elagazo lancu alkilcsoport, amely 1-6 szénatomot tartalmaz. Példa-
keppen megemlithetjik a metil-, etil-, propil-, izopropil-, butil-, izobutil-,
szek-butil-, terc-butil-, pentil- vagy hexilcsoportot. Eldnyések az 1-3 szén-
atomot tartalmazo6 alkilcsoportok, még elény6sebb a metilcsoport.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében az "1-5 szubsztituenssel,
éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szén-
atomot tartaimazoé alkoxicsoportok kézill megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett 1-6 szénatomot tartalmazé alkilcsoport" kifejezés alatt olyan
egyenes vagy elagazoé lancu, 1-6 szénatomot tartalmazoé alkilcsoportokat
értiink, amelyek 1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxil-
csoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot tartalmazo alkoxicsoportok
k6zul megvalasztott szubsztituenssel helyettesitettek. Az ilyen csoportok-
ra példaképpen a kévetkezdket emlithetjuk: klérmetil-, diklormetil-,
triklormetil-,  kléretil-, dikléretil-, trikloretil-, tetrakloretil-,  klérpropil-,
klorbutil-, klorpentil-, kiorhexil-, fluormetil-, difluormetil-, trifluormetil-, flu-
oretil-, difluoretil-, trifluoretil-, tetrafluoretil-, pentafluoretil-, fluorpropil-,
difluorpropil-, trifluorpropil-, tetrafluorpropil-, pentafluorpropil-, pentafluor-
butil-, pentafluorpentil-, pentafluorhexil-, brémmetil-, brometil-, dibrémetil-,
brémpropil-, hidroximetil-, hidroxietil-, dihidroxietil-, hidroxipropil-, dihidr-
oxipropil-, hidroxibutil-, hidroxipentil-, hidroxihexil-, hidroxidifluormetil-,
hidroxidifluoretil-, hidroxitetrafluorpropil-, hidroxitetrafluorbutil-, hidroxi-
tetrafluorpentil-, hidroxitetrafluorhexil-, hidroxikléretil-, hidroxiklérpropil-,
cianometil-, cianoetil-, cianopropil-, cianobutil-, cianopentil-, cianohexil-,
cianodifluormetil-, cianodifluoretil-, cianotetrafluorpropil-, cianotetrafluor-
butil-, cianotetrafluorpentil-, cianotetrafluorhexil-, cianohidroxietil-, ciano-
hidroxipropil-, cianohidroxibutil-, cianohidroxipentil-, cianohidroxihexil-,

metoximetil- vagy metoxietilcsoport.



-7-

Az el6z6 bekezdésben ismertetett, 1-5 szubsztituenssel, espedig
halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot tar-
talmazé alkoxicsoportok kéziil megvalasztott szubsztituenssel helyettesi-
tett 1-6 szénatomot tartaimazé alkilcsoportok kéziil elonydsek az olyan
1-6 szénatomot tartalmazé alkilcsoportok, amelyek az elébb emlitett
szubsztituensek kézul 1-4 szubsztituenssel helyettesitettek. 1-4 szubszti-
tuenssel, éspedig fluoratomok, klératomok, hidroxilcsoportok és ciano-
csoportok kdzil megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 1-4 szén-
atomot tartalmazé alkilcsoportokra a kévetkezdket emlithetjik példakép-
pen: fluormetil-, difluormetil-, trifluormetil-, 2-fluoretil-, 2,2 2-trifluoretil-,
1,1,2,2-tetrafluoretil-, pentafluoretil-, 3-fluorpropil-, triklérmetil-, 2-kidretil-,
3-kidrpropil-, 2-hidroxietil-, 3-hidroxipropil-, 2,3-dihidroxipropil-, 1-hidroxi-
1-metiletil-, 1-metil-3-hidroxipropil-, 1-metil-2-hidroxipropil-, 1-metil-1-
hidroxipropil- vagy cianometilcsoport. A leginkabb elényés a trifluormetil-
vagy cianometilcsoport.

Az A szubsztituens, illetve az A szubsztituens-csoport jelentésében
az "1-6 szenatomot tartalmazo6 alkoxicsoport” kifejezés alatt egyenes
vagy elagazoé lancu, 1-6 szénatomot tartalmazo alkoxicsoportokat, példa-
ul a metoxi-, etoxi-, propoxi-, izopropoxi-, butoxi-, izobutoxi-, szek-butoxi-,
terc-butoxi-, pentiloxi- vagy hexiloxicsoportot ertjik. Elényssek ezek koziil
a csoportok kdzul az 1-3 szénatomot tartalmazo alkoxicsoportok, még
elonyGsebb a metoxi- vagy etoxicsoport.

1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok,
cianocsoportok és 1-6 szénatomot tartalmazé alkoxicsoportok kézill meg-
valasztott szubsztituenssel helyettesitett 1-6 szénatomot tartalmazé
alkoxicsoportok alatt olyan egyenes vagy elagaz6 lancu, 1-6 szénatomot
tartalmazo alkoxicsoportokat értiink, amelyek szubsztitualva vannak 1-5
szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cianocso-

portok ko6zil megvalasztott szubsztituenssekkel. Az ilyen csoportokra
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peldaképpen a kovetkezéket emlithetjiik: klérmetoxi-{ diklérmetoxi-,
triklormetoxi-,  kléretoxi-,  dikléretoxi-, trikloretoxi-, \ klorpentiloxi-,
klérhexiloxi-, fluormetoxi-, difluormetoxi-, trifluormetoxi-, fluoretoxi-,
difluoretoxi-, trifluoretoxi-, tetrafluoretoxi-, pentafluoretoxi-, fluorpropoxi-,
tetrafluorpropoxi-, fluorpentiloxi-, fluorhexiloxi-, trifluorpropoxi-, tetrafluor-
propoxi-, brommetoxi-, brémetoxi-, brémpropoxi-, brombutoxi-, brom-
pentiloxi-, brémhexiloxi-, hidroxietiloxi-, hidroxipropiloxi-, dihidroxipropil-
oxi-, hidroxibutiloxi-, hidroxipentiloxi-, hidroxihexiloxi-, hidroxifluoretoxi-,
hidroxidifluoretoxi-, hidroxifluorpropoxi-, hidroxitetrafluorpropoxi-, hidroxi-
tetrafluorbutoxi-, hidroxitetrafluorpentiloxi-, hidroxikldretoxi-, hidroxidiklor-
etoxi-, cianofluoretoxi-, cianodifluoretoxi-, cianofluorpropoxi-, cianotetra-
fluorpropoxi-, cianotetrafluorbutoxi-, cianotetrafluorpentiloxi-, (hidroxi-
metil)hidroxietoxi-, metoximetoxi- vagy terc-butoximetoxicsoport.

Az el6zd bekezdésben emlitett, 1-5 szubsztituenssel, éspedig ha-
logénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot tar-
talmazo alkoxicsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel helyettesi-
tett 1-6 szénatomot tartalmazo alkoxicsoportok kéziil elényések az olyan
1-4 szénatomot tartalmazé alkoxicsoportok, amelyek 1-5 szubsztituens-
sel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cianocsoportok kéziil
megvalasztott szubsztituenssel helyettesitettek.

1-5 szubsztituenssel, éspedig fluoratomok, klératomok és hidroxil-
csoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 1-4 szén-
atomot tartalmazé alkoxicsoportokra példaképpen a kdévetkezdket emlit-
hetjuk: klérmetoxi-, diklérmetoxi-, triklormetoxi-, 2-kloretoxi-, 2,2-diklor-
etoxi-, 2,2,2-trikléretoxi-, 3-klérpropoxi-, fluormetoxi-, difluormetoxi-, tri-
fluormetoxi-, 2-fluoretoxi-, 2,2-difluoretoxi-, 2,2 2-trifluoretoxi-, 1,1,2,2-tet-
rafluoretoxi-, pentafluoretoxi-, 3-fluorpropoxi-, 2,2,3,3-tetrafluorpropoxi-, 2-
-hidroxietiloxi-, 3-hidroxipropiloxi-, 4-hidroxibutiloxi-, (1-etil-3-hidroxipro-
pil)oxi-, (1-etil-2-hidroxipropil)oxi-, 2-hidroxi-1-,1-difluoretoxi-, 4-hidroxi-
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-2,2,3,3-tetrafluorbutoxi- vagy 1-(hidroximetil)-2-hidroxietoxicsoport. A leg-
inkabb elényés a trifluormetoxi- vagy tetrafluorpropoxicsoport.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében az "1-6 szénatomot tar-
talmazé alkanoilcsoport” kifejezés alatt egyenes vagy elagazoé lancu, 1-6
szénatomot tartalmazé alkanoilcsoportokat, igy peldaul a formil-, acetil-,
propionil-, butiril-, izobutiril-, valeril-, izovaleril-, pivaloil- vagy hexanoilcso-
portot értjiik. EIényds 1-6 szénatomot tartalmazé alkanoilcsoportok az 1-3
szenatomot tartalmazo alkanoilcsoportok, meg elénybsebb az acetilcso-
port.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében az "1-5 szubsztituenssel,
éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szén-
atomot tartalmazoé alkoxicsoportok kéziil megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett 2-6 szénatomot tartalmazé alkanoilcsoport" kifejezés alatt
olyan egyenes vagy elagazé lancu, 2-6 szénatomot tartalmazé alkanoil-
csoportokat értlink, amelyek 1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénato-
mok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot tartalmazo
alkoxicsoportok kézUl megvalasztott szubsztituenssel helyettesitettek.
Példaképpen a kévetkezd csoportokat emlithetjik: hidroxiacetil-, fluor-
acetil-, difluoracetil-, trifluoracetil-, cianoacetil-, hidroxipropionil-, fluorpro-
pionil-, difluorpropionil-, trifluorpropionil-, klérpropionil-, brémpropionil-,
ki6rbutiril-, fluorbutiril-,  difluorbutiril-, trifluorbutiril-,  fluorhidroxibutiril-,
difluorhidroxibutiril-, cianobutiril-, (hidroximetil)metilpropionil-, hidroxivale-
ril-, cianovaleril-, fluorvaleril-, hidroxihexanoil- vagy metoxiacetilcsoport.

Az elé6z8 bekezdésben emlitett, 1-5 szubsztituenssel, éspedig ha-
logénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot tar-
talmazé alkoxicsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel helyettesi-
tett 2-6 szénatomot tartalmazo alkanoilcsoportok ké&ziik elénydsek az
olyan 2-6 szénatomot tartalmazé alkanoilcsoportok, amelyek 1-4 szub-

sztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cianocsopor-
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tok kézUl megvalasztott szubsztituenssel helyettesitettek. Még elényo-
sebbek az 1-3 szubsztituenssel, espedig fluoratomok és hidroxilcsoportok
kézll megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-4 szénatomot tar-
talmazé alkanoilcsoportok, példaul a kévetkezd csoportok: hidroxiacetil-,
fluoracetil-, difluoracetil-, trifluoracetil-, 2-hidroxipropionil-, 3-
hidroxipropionil-, 2-hidroxibutiril-, 3-hidroxibutiril-, 4-hidroxibutiril- vagy 2-
metil-2-hidroxipropionilcsoport. A leginkabb elényés a trifluoracetilcsoport.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében az "1-6 szénatomot tar-
talmazé alkanoiloxicsoport” kifejezés alatt egyenes vagy elagazoé lancu,
1-6 szénatomot tartalmazoé alkanoiloxicsoportokat, igy példaul a formil-
oxi-, acetoxi-, propioniloxi-, butiriloxi-, izobutiriloxi-, valeriloxi-, izovaleril-
oxi-, pivaloiloxi- vagy hexanoiloxicsoportot értjik.

Elény6s 1-6 szénatomot tartalmazo alkanoiloxicsoport az 1-3 szén-
atomot tartalmazé alkanoiloxicsoport, a leginkabb elébnyds az acetoxicso-
port.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében az "1-5 szubsztituenssel,
éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szén-
atomot tartalmazé alkoxicsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett 2-6 szénatomot tartalmazo alkanoiloxicsoport” kifejezés alatt
olyan egyenes vagy elagazé lancu, 2-6 szénatomot tartalmazo alkanoil-
oxicsoportokat értiink, amelyek 1-5 szubsztituenssel. éspedig halogén-
atomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot tartalmazé
alkoxicsoportok kézill megvalasztott szubsztituenssekel helyettesitettek.
Az ilyen csoportokra példaképpen megemlithetjuk a kévetkezé csoporto-
kat: hidroxiacetoxi-, fluoracetoxi-, difluoracetoxi-, trifluoracetoxi-, ciano-
acetoxi-, hidroxipropioniloxi-, fluorpropioniloxi-, difluorpropioniloxi-, trifluor-
propioniloxi-, klérpropioniloxi-, bréompropioniloxi-, hidroxibutiriloxi-, klor-
butiriloxi-, fluorbutiriloxi-, difluorbutiriloxi-, trifluorbutiriloxi-, fluorhidroxibuti-

riloxi-, difluorhidroxibutiriloxi-, cianobutiriloxi-, (hidroximetil)metilpropionil-
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oxi-, hidroxivaleriloxi-, cianovaleriloxi-, fluorvaleriloxi-, hidroxihexanoiloxi-
vagy metoxiacetiloxicsoport.

Az el6zé bekezdésben emlitett, 1-5 szubsztituenssel, éspedig ha-
logénatomok, hidroxilcsoportok, cianocsoportok és 1-6 szénatomot tar-
talmazé alkoxicsoportok kéziil megvalasztott szubsztituenssel helyettesi-
tett 2-6 szenatomot tartalmazd alkanoiloxicsoportok kézill eldnybsek az
1-4 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cia-
nocsoportok k6zul megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-6 szén-
atomot tartalmazé alkanoiloxicsoportok. Az 1-4 szubsztituenssel, éspedig
hidroxilcsoportokkal szubsztitualt 2-6 szénatomot tartalmazé alkanoiloxi-
csoportokra példaképpen megemlithetjilk a hidroxiacetoxi-, hidroxipropio-
niloxi-, hidroxibutiriloxi-, hidroxivaleriloxi- vagy hidroxihexanoiloxicsopor-
tot. A leginkabb elényés a hidroxiacetoxi- vagy hidroxipropioniloxicsoport.

R4 jelentésében az "1-6 szénatomot tartalmazo alkilcsoport" kifeje-
zés alatt egyenes vagy elagazo lancu, 1-6 szénatomot tartalmazé alkil-
csoportokat, illetve R4 jelentésében az "1-5 szubsztituenssel helyettesitett
1-6 szénatomot tartalmazo alkilcsoport" kifejezés alatt olyan egyenes
vagy elagazd lancu, 1-6 szénatomot tartalmazo alkilcsoportokat értiink,
amelyek 1-5 szubsztituenssel, éspedig azonos vagy eltéré halogénato-
mokkal szubsztitualtak. R4 jelentheti tehat példaul a kévetkez6 csoportok
valamelyikét: metil-, etil-, propil-, izopropil-, butil-, izobutil-, szek-butil-,
terc-butil-, pentil-, hexil-, klérmetil-, diklormetil-, triklormetil-, kl6retil-,
dikloretil-, trikloretil-, tetrakloretil-, klorpropil-, klorbutil-, klérpentil-, kl6r-
hexil-, fluormetil-, difluormetil-, trifluormetil-, fluoretil-, difluoretil-, trifluor-
etil-, tetrafluoretil-, pentafluoretil-, fluorpropil-, difluorpropil-, trifluorpropil-,
tetrafluorpropil-, brémmetil-, brémetil-, dibrometil- vagy brémpropilcsoport.
Elényésen R4 jelentése 1-3 szénatomot tartalmazé alkilcsoport vagy 1-5
szubsztituenssel, éspedig fluoratommal szubsztitualt 1-3 szénatomot tar-

talmazé alkilcsoport, példaul metil-, etil-, propil-, izopropil-, fluormetil-,
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difluormetil-, trifluormetil-, 2-fluoretil-, 2,2,2-trifluoretil- vagy pentafluoretil-
csoport. A leginkabb elényés a metil- vagy trifluormetilcsoport.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében a "2-6 szénatomot tartal-
mazé alkenilcsoport" kifejezés alatt egyenes vagy elagazé lancu, 2-6
szénatomot és egy kettés koétést tartalmazé alkenilcsoportokat, példaul az
etenil-, propenil-, metilpropenil-, etilpropenil-, butenil-, metilbutenil-, etil-
butenil-, pentenil-, metilpentenil- vagy hexenilcsoportot ertjuk.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében a "2-6 szénatomot tartal-
mazé alkinilcsoport" kifejezés alatt egyenes vagy elagazdé lancu, 2-6
szénatomot és egy harmaskotést tartalmazé alkinilcsoportokat, példaul az
etinil-, propinil-, metilpropinil-, etilpropinil-, butinil-, metilbutinil-, etilbutinil-,
pentinil-, metilpentinil- vagy hexinilcsoportot értjik.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében a "3-6 szénatomot tartal-
mazé cikloalkilcsoport” kifejezés alatt telitett alifas, 3-6 szénatomos gyu-
riis szénhidrogén-csoportokat, igy példaul a ciklopropil-, ciklobutil-, ciklo-
pentil- vagy ciklohexilcsoportot ertjuk.

Az A szubsztituens-csoport jelentésében a "(3-6 szénatomot tar-
talmazod)cikloalkil(1-6 szénatomot tartalmazd)alkilcsoport” kifejezés alatt
egyetlen 3-6 szénatomot tartalmazé cikloalkilcsoporttal szubsztitualt 1-6
szénatomot tartalmazo alkilcsoportokat, igy példaul a ciklopropilmetil-,
ciklobutilmetil-, ciklopentilmetil-, ciklopentiletil-, ciklopentilbutil-, ciklohexil-
metil-, ciklohexiletil-, ciklohexilpropil-, ciklohexilbutil- vagy ciklohexilhexil-
csoportot értjik.

Elényésen az A szubsztituens-csoport A1 szubsztituens-csoport-
ként jelentkezik, az utébbiba a kdévetkezd helyettesitdk tartoznak: 1-6
szénatomos alkilcsoport, 1-4 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok,
hidroxilcsoportok és cianocsoportok kdzill megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport,

1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cia-
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nocsoportok kdzil megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 1-6
szénatomos alkoxicsoport, 1-6 szénatomos alkanoilcsoport, 1-4 szubszti-
tuenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cianocsoportok
k6zul megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-6 szénatomos alka-
noilcsoport, 1-6 szénatomos alkanoiloxicsoport, 1-4 szubsztituenssel, és-
pedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cianocsoportok kézil megva-
lasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-6 szénatomos alkanoiloxicsoport,
halogénatom, hidroxilcsoport, karbamoilcsoport, nitrocsoport, cianocso-
port, karboxilcsoport és -S(O),R#4 altalanos képletli csoport - az utébbi al-
talanos képletben R4 jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy 1-5
szubsztituenssel, éspedig halogénatomok kézlul megvalasztott szubsztitu-
enssel helyettesitett 1-6 szénatomos alkilcsoport és n értéke 0, 1 vagy 2.
Még elbnyésebben az A szubsztituens-csoport az A2 szubsztitu-
ens-csoportként jelentkezik, az utdébbi a kdvetkezd helyettesitokbél all:
1-3 szénatomos alkilcsoport, 1-4 szubsztituenssel, éspedig fluoratomok,
klératomok, hidroxilcsoportok és cianocsoportok kézul megvalasztott
szubsztituenssel helyettesitett 1-4 szénatomos alkilcsoport, 1-3 szénato-
mos alkoxicsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig fluoratomok, kiératomok
és hidroxilcsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett
1-4 szénatomos alkoxicsoport, 1-3 szénatomos alkanoilcsoport, 1-3
szubsztituenssel, éspedig fluoratomok és hidroxilcsoportok kdziul megva-
lasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-4 szénatomos alkanoilcsoport,
1-3 szénatomos alkanoiloxicsoport, 1-4 szubsztituenssel, éspedig hid-
roxilcsoportokkal szubsztitualt 2-6 szénatomos alkanoiloxicsoport, halo-
génatom, hidroxilcsoport, karbamoilcsoport, nitrocsoport, cianocsoport,
karboxilcsoport és -S(0),R4 - az utobbi altalanos képletben R4 jelentése
1-3 szénatomos alkilcsoport vagy 1-5 szubsztituenssel, éspedig fluorato-
mokkal szubsztitualt 1-3 szénatomos alkilcsoport és n értéke 0, 1 vagy 2.

A leginkabb elénydsen az A szubsztituens-csoport A3 szubsztitu-
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ens-csoportként jelenik meg, az utébbiban a szubsztituensek a kovetke-
z6k: metilcsoport, trifluormetilcsoport, cianometilcsoport, trifluormetoxi-
csoport, tetrafluorpropoxicsoport, acetilcsoport, acetoxicsoport, fluoratom,
klératom, bromatom, jédatom, hidroxilcsoport, karbamoilcsoport, nitrocso-
port, cianocsoport, karboxilcsoport, trifluormetiltiocsoport, metanszulfonil-
csoport és trifluormetanszulfonilcsoport.

Ha az A, A1, A2 vagy A3 szubsztituens-csoportok valamelyikébe
tartozo helyettesitd szubsztituenseket hordoz, ezek szama el6nyésen 1
vagy 2.

Arl jelentheti példaul a kovetkezé csoportokat: fenil-, fluorfenil-,
klorfenil-, bromfenil-, jodfenil-, (trifluormetil)fenil-, kiérfluorfenil-, bromfluor-
fenil-, fluorjédfenil-, fluor(trifluormetil)fenil-, brémklérfenil-, klorjodfenil-,
klor(trifluormetil)fenil-, bromjodfenil-, brom(trifluormetil)fenil-, jod(trifluor-
metil)fenil-, diklorfenil-, difluorfenil-, dibromfenil-, trifluorfenil-, vagy triklor-
fenilcsoport.

Elénydsen Arl jelentése 1-3 szubsztituenssel, éspedig fluoratomok,
kloratomok és trifluormetilcsoportok kézul megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett fenilcsoport, igy példaul kévetkezé csoportok valamelyike:
2-fluorfenil-, 2-klérfenil-, 3-fluorfenil-, 3-klérfenil-, 4-fluorfenil-, 4-klorfenil-,
4-(trifluormetil)fenil-, 2,3-difluorfenil-, 2-fluor-3-kiorfenil-, 2,3-diklorfenil-,
2 4-difluorfenil-, 2-fluor-4-klérfenil-, 2,4-diklérfenil-, 2-fluor-4-(trifluormetil)-
fenil-, 2,5-difluorfenil-, 2-fluor-5-klérfenil-, 2,5-diklérfenil-, 2,6-difluorfenil-,
2,3 4-trifluorfenil- vagy 2,3,5-trifluorfenilcsoport.

Még elénydsebben Ar! jelentése 1 vagy 2 szubsztituenssel, éspe-
dig fluoratomok, klératomok és trifluormetilcsoportok kézil megvalasztott
szubsztituenssel helyettesitett fenilcsoport, példaul 2-fluorfenil-, 4-fluor-
fenil-, 2-klorfenil-, 4-klorfenil-, 4-(trifluormetil)fenil-, 2,4-diklorfenil-, 2,4-di-

fluorfenil- vagy 2-fluor-4-(trifluormetil)fenilcsoport.
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Még inkdbb elényésen Arl jelentése 2-fluorfenil-, 4-fluorfenil-, 4-
-klérfenil-, 2,4-diklérfenil- vagy 2,4-difluorfenilcsoport.

A leginkabb elényésen Arl jelentése 2,4-difluorfenilcsoport.

Ar2 jelentheti példaul a kévetkez6 csoportokat: 1,2-fenilén-, 1,3-fe-
nilén-, 1,4-fenilén-, 1,2-naftilén-, 1,3-naftilén-, 1,4-naftilén-, 1,5-naftilén-,
1,6-naftilén-, 1,7-naftilén-, 1,8-naftilén-, 2,3-naftilén-, 2,4-naftilén-, 2,5-naf-
tilén-, 2,6-naftilén-, 2-fluor-1,4-fenilén-, 3-klér-1,4-fenilén-, 2-klér-1,4-feni-
lén-, 3-klor-1,4-fenilén-, 2,6-difluor-1,4-fenilén- vagy 2,6-diklor-1,4-fenilén-
csoport.

Ar2 elényésen 1,4-feniléncsoportot, 1 vagy 2 szubsztituenssel he-
lyettesitett 1,4-feniléncsoportot, 2,6-naftiléncsoportot vagy 1 vagy 2 szub-
sztituenssel helyettesitett 2,6-naftiléncsoportot jelent, mimellett a szub-
sztituens fluor- vagy klératom. Még inkabb elényésen 1,4-feniléncsoportot
vagy 1 vagy 2 szubsztituenssel, éspedig fluor- vagy klératommal szub-
sztitualt 1,4-feniléncsoportot, a leginkabb elénydsen 1,4-feniléncsoportot

hasznositunk.
X jelentése elénydsen kénatom vagy metiléncsoport, még elény6-

sebben kénatom.

R1 jelenthet példaul hidrogénatomot, metilcsoport vagy etilcsopor-
tot, elénydsen 1-3 szénatomos alkilcsoportot, a leginkabb elényésen me-
tilcsoportot.

R2 jelenthet példéul hidrogénatomot, metilcsoportot vagy etilcso-
portot, elényésen hidrogénatomot vagy metilcsoportot, a leginkabb el6-
nydsen hidrogénatomot.

R3 jelentése példaul a kévetkezd lehet: benzil-, klorbenzil-, fluor-
benzil-, cianobenzil-, nitrobenzil-, (trifluormetil)benzil-, naftiimetil-, bréom-
naftiimetil-, fenil-, tolil-, (trifluormetil)fenil-, hidroximetilfenil-, hidroxietil-
fenil-, cianometilfenil-, fluorfenil-, klorfenil-, difluorfenil-, diklérfenil-, penta-

fluorfenil-, bromfenil-, jodfenil-, hidroxifenil-, cianofenil-, karboxifenil-, dici-
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anofenil-, klorcianofenil-, cianofluorfenil-, nitrofenil-, (trifluormetoxi)fenil-,
(tetrafluorpropoxi)fenil-, acetilfenil-, (trifluoracetil)fenil-, karbamoilfenil-,
metiltiofenil-, metilszulfinilfenil-, metilszulfonilfenil-, (trifluormetil)tiofenil-,
(trifluormetilszulfinil)fenil-, (trifluormetilszulfonil)fenil-, karboxifenil-, naftil-,
fluornaftil-, klérnaftil-, brémnaftil-, cianonaftil-, (tetrafluorpropoxi)naftil-,
imidazolil-, pirazolil-, triazolil-, piridil-, metoxipiridil-, oxazolil-, izoxazolil-
vagy tiazolilcsoport.

Elénydésen R3 jelentése 6-10-tagu arilcsoport, 1-5 szubsztituenssel,
éspedig az A szubsztituens-csoportbdl megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett 6-10-tagu arilcsoport, 5- vagy 6-tagu heteroarilcsoport vagy
1 vagy 2 szubsztituenssel, éspedig az A szubsztituens-csoportbol megva-
lasztott szubsztituenssel helyettesitett 5- vagy 6-tagu heteroarilcsoport.
Még elénytsebben R3 jelentése 6-10-tagu arilcsoport vagy az A szubszti-
tuens-csoportbdl megvalasztott 1-5 szubsztituenssel helyettesitett 6-10-
tagu arilcsoport. Méginkabb eldnydsen R3 jelentése helyettesitetlen fenil-
csoport vagy az A szubsztituens-csoportbdl megvalasztott 1-5 szubsztitu-
enssel helyettesitett fenilcsoport. Méginkabb és kilénésen elényésen R3
jelentése helyettesitetlen fenilcsoport vagy az A1 szubsztituens-csoport-
bél megvalasztott 1-5 szubsztituenssel helyettesitett fenilcsoport. Meg
ennél is eldnydsebben R3 jelentése helyettesitetlen fenilcsoport vagy az
A2 szubsztituens-csoportbdl megvalasztott 1-5 szubsztituenssel helyette-
sitett fenilcsoport. Méginkabb elényésen R3 jelentése az A3 szubsztitu-
ens-csoportbél megvalasztott 1 vagy 2 szubsztituenssel helyettesitett fe-
nilcsoport. A leginkabb elényésen R3 jelentése a kévetkez6 csoportok va-
lamelyike: (tetrafluorpropoxi)fenil-, cianofenil-, cianometilfenil-, fluorfenil-,
klorfenil-, bromfenil-, jodfenil-, (trifluormetil)fenil-, (trifluormetoxi)fenil-, (tri-
fluormetiltio)fenil-, metilfenil-, kldércianofenil-, nitrofenil-, tetrafluorciano-
fenil-, dicianofenil-, acetilfenil-, acetoxifenil-, fluorcianofenil-, karbamoil-

fenil-, karboxifenil-, hidroxifenil-, (metanszulfonil)fenil- vagy (trifluormetan-
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szulfonil)fenilcsoport.
Az (1) altalanos képletli vegyuletek gyogyaszatilag elfogadhato pro-

drugjai alatt olyan (l) altalanos képletli szarmazékokat értiink, amelyek-
nek példaul védett hidroxilcsoportja vagy ehhez hasonlé csoportja van,
amely képes kémiai vagy biolégiai Uton, példaul hidrolizis utjan lehasadni
akkor, amikor e szarmazékot egy él6 allat szervezetébe bejuttatjuk, és e
hasadas eredményeképpen az () altalanos képletli parens vegytiletet
vagy ennek séjat kapjuk. Az, hogy egy adott (1) altalanos képletii vegyulet
szarmazéka prodrugként viselkedik-e, egyszeriien meghatarozhato. Az (1)
altalanos képletli vegytlet példaul védett hidroxilcsoportot tartalmazoé
szarmazékat oralisan vagy intravénasan beadjuk egy kisérleti allatnak,
példaul egérnek vagy patkanynak, majd ezt kévetéen a kisérleti allat test-
folyadékait vizsgalatnak vetjik ala. Ha az (l) altalanos képletii parens ve-
gylilet vagy soja a kisérleti allat testfolyadékaiban kimutathatd, akkor a
vizsgalt szarmazékot az adott (1) altalanos képletli vegyllet prodrugjanak
tekinthetjuk. A talalmany szerinti (1) altalanos képletli vegylleteknek
hidroxilcsoportjuk és triazolcsoportjuk, tovabba - ha az (1) altalanos kép-
letben R2 jelentése hidrogénatom - iminocsoportjuk van. igy lehetséges
ezeket a funkcios csoportokat hasznositva gyogyaszatilag elfogadhato
prodrugokat eléallitani. Az ilyen prodrugokra példaképpen megemlithetjuk
az olyan vegyuleteket, amelyeknél a hidroxilcsoport vagy iminocsoport
egy acilcsoporttal médositott.

Ebben a kontextusban az "acilcsoport" kifejezés alatt példaul alifas
acilcsoportokat, aromas acilcsoportokat, alkoxikarbonilcsoportokat, aral-
kiloxikarbonilcsoportokat, aminoacilcsoportokat vagy foszfonilcsoportokat
ertink.

Az "alifas acilcsoport” kifejezés alatt 1-20 szénatomot tartalmazé al-
kanoilcsoportokat, példaul a kévetkezd csoportok valamelyikét értjik: for-

mil-, acetil-, propionil-, butiril-, izobutiril-, pentanoil-, pivaloil-, valeril-, izo-
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valeril-, oktanoil-, nonanoil-, dekanoil-, 3-metilnonanoil-, 8-metilnonanoil-,
3-etiloktanoil-, 3,7-dimetiloktanoil-, undekanoil-, dodekanoil-, tridekanoil-,
tetradekanoil-, pentadekanoil-, hexadekanoil-, 1-metilpentadekanoil-, 14-
-metilpentadekanoil-, 13,13-dimetiltetradekanoil-, heptadekanoil-, 15-me-
tilhexadekanoil-, oktadekanoil-, 1-metilheptadekanoil-, nonadekanoil- és
ikozanoilcsoport.

Ezek az alifas acilcsoportok adott esetben 1-3 tébbszérés kotést
tartalmazhatnak, illetve olyan szubsztituenseket hordozhatnak, mint a hid-
roxilcsoport, foszforsavcsoport vagy karboxilcsoport.

Az "aromas acilcsoport" kifejezés alatt 7-11 szénatomot tartalmazé
arilkarbonilcsoportokat, példaul a benzoil-, a-naftoil- vagy 3-naftoilcsopor-
tot értjilk. Ezeknek az aromas acilcsoportoknak az arilgy(rije adott eset-
ben egy vagy tébb szubsztituenssel, éspedig példaul 1-4 szénatomos al-
kilcsoportok, halogénatomok, alkoxicsoportok, hidroxilcsoportok, karboxil-
csoportok, 1-4 szénatomos alkoxikarbonilcsoportok, 1-4 szénatomos hid-
roxialkilcsoportok, 1-4 szénatomos alkilfoszfonilcsoportok vagy 1-5 szén-
atomos karboxialkilcsoportok kéziul megvalasztott szubsztituenssel he-
lyettesitettek lehetnek.

Az "alkoxikarbonilcsoport vagy aralkiloxikarbonilcsoport" kifejezés
ala tartozoknak tekintunk 2-20 szénatomot tartalmazé alkoxikarbonilcso-
portokat, példaul metoxikarbonil-, etoxikarbonil-, terc-butoxikarbonil- vagy
izobutoxikarbonilcsoportot; illetve 8-20 szénatomot tartalmazé aralkiloxi-
karbonilcsoportokat, igy példaul a benziloxikarbonilcsoportot. Ezek az
alkoxikarbonilcsoportok, illetve ezeknek aralkiloxikarbonilcsoportoknak az
arilgytrije adott esetben egy vagy tobb szubsztituenst, peldaul 1-4 szén-
atomos alkilcsoportok, halogénatomok, 1-4 szénatomos alkoxicsoportok,
hidroxilcsoportok, foszforsavcsoportok, karboxilcsoportok, 1-4 szénato-

mos alkoxikarbonilcsoportok, 1-4 szénatomos hidroxialkilcsoportok, 1-4
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szénatomos alkilfoszfonilcsoportok és 2-5 szénatomos karboxialkilcsopor-
tok koézil megvalasztott szubsztituenseket hordozhatnak.

Az "aminoacilcsoport" kifejezés alatt aminosavakbdl leszarmaztat-
haté csoportokat, példaul a glicil-, alanil-, leucil-, fenilalanil-, glutamil-
vagy aszparaginilcsoportot; tovabba 1-10 szénatomos aminoalkanoilcso-
portokat, igy példaul a B-alanil-, aminobutiril- vagy aminooktanoilcsoportot
értjuk.

A "foszfonilcsoport” kifejezés alatt értjilk magat a foszfonilcsoportot,
tovabba az alkilrészben 1-20 szénatomot tartalmazé monoalkilfoszfonil-
csoportokat, igy példaul a metilfoszfonil-, etilfoszfonil-, propilfoszfonil-,
butilfoszfonil-, decilfoszfonil- vagy oktadecilfoszfonilcsoportot; valamint az
alkilrészekben kilén-kulén 1-20 szénatomot tartalmazé dialkilfoszfonil-
csoportokat, igy példaul a dimetilfoszfonil-, dietilfoszfonil-, dipropilfoszfo-
nil-, dibutilfoszfonil-, didecilfoszfonil- vagy dioktadecilfoszfonilcsoportot.

A taldlmany szerinti (1) altalanos képlet(i vegyliletek, illetve gyogya-
szatilag elfogadhato prodrugjaik bazikus triazolcsoportot tartalmaznak,
igy savaddiciés sokat képezhetnek. Ha R3 jelentése karboxilcsoport, ak-
kor valamely (1) altalanos képletli vegytilet vagy gyogyaszatilag elfogad-
haté prodrugja bazisokkal addiciés sét képezhet. A "gyogyaszatilag elfo-
gadhat6 so" kifejezés alatt tehat ezeket a sokat értjuk, amennyiben gyo-
gyaszatilag elfogadhatok.

A savaddicios sokra példaképpen megemlithetunk szervetlen sa-
vakkal képzett sdkat, igy példaul hidrokloridokat, hidrobromidokat, szulfa-
tokat, nitratokat és foszfatokat; karbonsavakkal képzett sokat, igy példaul
acetatokat, fumaratokat, maleatokat, oxalatokat, malonatokat, szukcinato-
kat, citratokat és malatokat; szulfonatsokat, példaul metanszulfonatokat,
etanszulfonatokat, benzolszulfonatokat és toluolszulfonatokat; aminosa-
vakkal képzett sdkat, példaul glutamatokat és aszpartatokat. EIGny6s sok

a szervetlen savakkal képzett sék vagy a karbonsavakkal képzett sok.
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Még elénydsebbek a hidrokloridok, nitratok, fumaratok, malatok vagy oxa-
latok.

A bazisokkal képzett addicids sok ko6zé tartoznak alkalifémsok, igy
példaul litiumsok, natriumsok és kaliumsok; foldalkalifémsok, igy példaul
kalciumsék és magnéziumsok; ammoéniumsoék; szerves bazisokkal, igy
példaul trietilaminnal, diizopropilaminnal vagy ciklohexilaminnal képzett
sok. Elény6sek az alkalifémsok, még elénydsebbek a natriumsok.

Ha valamely (I) altalanos képletl vegyiletet, gydgyaszatilag elfo-
gadhato prodrugjat vagy ezek soéit alini hagyjuk, akkor vizet abszorbealva
hidratokat képezhetnek. Valamely (1) altalanos képletl vegyilet vagy en-
nek gyogyaszatilag elfogadhaté prodrugja vagy ezek soi oldoszert is ab-
szorbealhatnak, egy szolvatot adva. A talalmany oltalmi kérébe tartozok-
nak tekintjik ezeket a hidratokat és szolvatokat.

Az (1) altalanos képletben az Ar! helyettesitéh6z kapcsolédé szén-
atom egy aszimmetrikus szénatom, ezért ezt az aszimmetrikus szenato-
mot S- és R-konfiguraciéban tartalmazo optikai izomerek léteznek. Ha R
jelentése egy alkilcsoport, az R1 helyettesitéhéz kapcsol6dé szénatom is
egy aszimmetrikus szénatom. Ezekre az aszimmetrikus szénatomokra
tekintettel az (1) altalanos képlet( vegyuletek diasztereomerek formajaban
lehetnek. Raadasul az () altalanos képlet(i vegyuletek 1,3-dioxangydirtje-
nek kétféle szubsztituense konfiguracioéi alapjan cisz- és transz-izomerek
is létezhetnek.

Szakember szamara érthetd, hogy a talalmany oltalmi kérébe tarto-
zoknak tekintjik az 6sszes emlitett izomert, illetve ezek keverékeit, az (1)
altalanos képlet ezeket magaba foglalja.

A fentiekben emlitett optikai izomerek elkilénithetbk hagyomanyos
optikai rezolvalasi moédszerekkel vagy elballithatok aszimmetrikus szinte-
zisben. Egy diasztereomer, illetve egy cisz- vagy transz-izomer elkulénit-

heté hagyomanyos elkulénitési modszerekkel, igy példaul frakcionalt at-
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kristalyositassal vagy kromatografalassal. Az emlitett izomerek kozil el6-
nydsek az (') altalanos képletl vegyuletek.

A talalmany szerinti (1) altalanos képletl vegyuletek kézil elény6-
sek a kdvetkez6 vegyuletek:

(1) egy olyan vegyiilet, amelynek (I) altalanos képletében Ar! jelen-
tése 1 vagy 2 szubsztituenssel, éspedig fluoratomok, klératomok és
trifluormetilcsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett
fenilcsoport;

(2) egy olyan vegyilet, amelynek (1) altalanos képletében Ar? jelen-
tése 2-fluorfenil-, 4-fluorfenil-, 4-klérfenil-, 2,4-diklérfenil- vagy 2.,4-
difluorfenilcsoport;

(3) egy olyan vegyiilet, amelynek (1) altalanos képletében Arl jelen-
tése 2,4-difluorfenilcsoport;

(4) egy olyan vegyulet, amelynek (1) altalanos képletében Ar2 jelen-
tése 1,4-feniléncsoport, 1 vagy 2 szubsztituenssel, éspedig fluoratomok
és klératomok kozlill megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 1,4-
feniléncsoport, 2,6-naftiléncsoport vagy 1 vagy 2 szubsztituenssel, éspe-
dig fluoratomok és klératomok kézil megvalasztott szubsztituenssel he-
lyettesitett 2,6-naftiléncsoport;

(5) egy olyan vegytlet, amelynek (1) altalanos képletében Ar2 jelen-
tése 1,4-feniléncsoport vagy 1 vagy 2 szubsztituenssel helyettesitett 1,4-
feniléncsoport;

(6) egy olyan vegyiilet, amelynek (1) altalanos képletében Ar2 jelen-
tése 1,4-feniléncsoport;

(7) egy olyan vegytulet, amelynek (1) altalanos képletében X jelenté-

se kénatom;
(8) egy olyan vegyiilet, amelynek (l) altalanos képletében X jelenté-

se X jelentése metiléncsoport.
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(9) egy olyan vegyiilet, amelynek (1) altalanos képletében R1 jelen-
tése 1-3 szénatomot tartalmazoé alkilcsoport;

(10) egy olyan vegyulet, amelynek () altalanos képletében R1 je-
lentése metilcsoport;

(11) egy olyan vegyulet, amelynek (I) altalanos képleteben R2 je-
lentése hidrogénatom;

(12) egy olyan vegyulet, amelynek (1) altalanos képletében R3 je-
lentése 6-10 szénatomot tartalmazoé arilcsoport, az A szubsztituens-
csoportbdl megvalasztott 1-5 szubsztituenssel helyettesitett 6-10 szén-
atomot tartalmazé arilcsoport, 5- vagy 6-tagu heteroarilcsoport, az A
szubsztituens-csoportbdl megvalasztott egy vagy ketté szubsztituenssel
helyettesitett heteroarilcsoport;

(13) egy olyan vegyiilet, amelynek (l) altalanos képletében R3 je-
lentése 6-10 szénatomot tartalmazé arilcsoport vagy az A szubsztituens-
csoportbdl megvalasztott 1-5 szubsztituenssel helyettesitett 6-10 szén-
atomot tartalmazo arilcsoport;

(14) egy olyan vegyiilet, amelynek (1) altalanos képletében R3 je-
lentése fenilcsoport vagy az A szubsztituens-csoportbdl megvalasztott 1
vagy 2 szubsztituenssel helyettesitett fenilcsoport

(15) egy olyan vegyilet, amelynek (I) altalanos képletében R3 je-
lentése heteroarilcsoport vagy az A szubsztituens-csoportbél megvalasz-
tott 1 vagy 2 szubsztituenssel helyettesitett heteroarilcsoport;

(16) egy olyan vegyilet, amelynek (1) altalanos képletében R3 je-
lentése benzilcsoport vagy az A szubsztituens-csoportb6l megvalasztott 1
vagy 2 szubsztituenssel helyettesitett benzilcsoport;

(17) egy olyan vegyiilet, amelynek (l) altalanos képletében R3 je-
lentése 4-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)fenil-, 4-cianofenil-, 4-cianometilfenil-,
4-fluorfenil-, 4-klorfenil-, 4-bromfenil-, 4-jodfenil-, 4-(trifluormetil)fenil-, 4-

-(trifluormetoxi)fenil-, 4-(trifluormetiltio)fenil-, 4-metilfenil-, 3-klor-4-ciano-
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fenil-, 4-nitrofenil-, 2,3,5,6-tetrafluor-4-cianofenil-, 3,4-dicianofenil-, 4-ace-
tilfenil-, 4-acetoxifenil-, 2-fluor-4-cianofenil-, 4-karbamoilfenil-, 4-karboxife-
nil-, 4-hidroxifenil-, 4-(metanszulfonil)fenil- vagy 4-(trifluormetanszuifonit)-
fenilcsoport.

(18) egy olyan vegydlet, amelynek (1) altalanos képletében A szub-
sztituens-csoport jelentése A1 szubsztituens-csoport, amely a kévetkezé
szubsztituensekbdl all: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-4 szubsztituenssel,
éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cianocsoportok k6zil meg-
valasztott szubsztituenssel helyettesitett 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos alkoxicsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok,
hidroxilcsoportok és cianocsoportok k6zul megvalasztott szubsztituenssel
helyettesitett 1-6 szénatomos alkoxicsoport, 1-6 szénatomos alkanoilcso-
port, 1-4 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és
cianocsoportok kézil megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-6
szénatomos alkanoilcsoport, 1-6 szénatomos alkanoiloxicsoport, 1-4
szubsztituenssel, éspedig halogénatomok, hidroxilcsoportok és cianocso-
portok koézul megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-6 szénato-
mos alkanoiloxicsoport, halogénatom, hidroxilcsoport, karbamoilcsoport,
nitrocsoport, cianocsoport, karboxilcsoport és -S(0),R4 altalanos képlet(i
csoport - az utdbbi altalanos képletben R4 jelentése 1-6 szénatomos al-
kilcsoport vagy 1-5 szubsztituenssel, éspedig halogénatomok kézil megva-
lasztott szubsztituenssel helyettesitett 1-6 szénatomos alkilcsoport és n ér-
téke O, 1 vagy 2;

(19) egy olyan vegyulet, amelynek (1) altalanos képletében A szub-
sztituens-csoport jelentése A2 szubsztituens-csoport, amely a kévetkezd
szubsztituensekbdl all: 1-3 szénatomos alkilcsoport-, 1-4 szubsztituens-
sel, éspedig fluoratomok, kloratomok, hidroxilcsoportok és cianocsoportok
k6zll megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 1-4 szénatomos alkil-

csoport, 1-3 szénatomos alkoxicsoport, 1-5 szubsztituenssel, éspedig flu-
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oratomok, klératomok és hidroxilcsoportok kdziil megvalasztott szubszti-
tuenssel helyettesitett 1-4 szénatomos alkoxicsoport, 1-3 szénatomos
alkanoilcsoport, 1-3 szubsztituenssel, éspedig fluoratomok és hidroxilcso-
portok kozil megvalasztott szubsztituenssel helyettesitett 2-4 szénato-
mos alkanoilcsoport, 1-3 szénatomos alkanoiloxicsoport, 1-4 szubsztitu-
enssel, éspedig hidroxilcsoportokkal szubsztitualt 2-6 szénatomos alka-
noiloxicsoport, halogénatom, hidroxilcsoport, karbamoilcsoport, nitrof
csoport, cianocsoport, karboxilcsoport és -S(O),R4 - az utébbi altalanos
képletben R4 jelentése 1-3 szénatomos alkilcsoport vagy 1-5 szubsztitu-
enssel, éspedig fluoratomokkal szubsztitualt 1-3 szénatomos alkilcsoport
és n értéke 0, 1 vagy 2;

(20) egy olyan vegyilet, amelynek (I) altalanos képletében A szub-
sztituens-csoport jelentése A3 szubsztituens-csoport, amely a kévetkez6
szubsztituensekbdl all: metilcsoport, trifluormetilcsoport, cianometilcso-
port, trifluormetoxicsoport, tetrafluorpropoxicsoport, acetilcsoport, acetoxi-
csoport, fluoratom, klératom, brématom, jédatom, hidroxilcsoport, karba-
moilcsoport, nitrocsoport, cianocsoport, karboxilcsoport, trifluormetiltio-
csoport, metanszulfonilcsoport és trifluormetanszulfonilcsoport.

Az (1) - (20) csoportokba tartozd vegyuletek kézul elényés barmely
olyan vegyiilet, amelynek minden egyes szubsztituense adott esetben az
(1) - (20) csoportokbol van tetszélegesen megvalasztva. Az ilyen elényds
vegyuletekre példaul a (21) és (22) csoportba tartozé vegyuleteket emlit-
hetjuk:

(21) egy olyan vegyulet, amelynek (l) altalanos képletében Arl je-
lentése 2,4-difluorfenilcsoport; Ar2 jelentése 1,4-feniléncsoport; X jelenté-
se kénatom; R1 jelentése 1-3 szénatomot tartalmazo alkilcsoport; R2 je-
lentése hidrogénatom és R3 jelentése az A3 szubsztituens-csoportbol

megvalasztott 1 vagy 2 szubsztituenssel helyettesitett fenilcsoport;
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(22) egy olyan vegyllet, amelynek () altalanos képletében Arl je-
lentése 2,4-difluorfenilcsoport; Ar2 jelentése 1,4-feniléncsoport; X jelenté-
se kénatom; R1 jelentése metilcsoport; R2 jelentése hidrogénatom; R3 je-
lentése 4-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)fenil-, 4-cianofenil-, 4-cianometilfenil-,
4-fluorfenil-, 4-klorfenil-, 4-bromfenil-, 4-jodfenil-, 4-(trifluormetil)fenil-, 4-
-(trifluormetoxi)fenil-, 4-(trifluormetiltio)fenil-, 4-metilfenil-, 3-klér-4-ciano-
fenil-, 4-nitrofenil-, 2,3,5,6-tetrafluor-4-cianofenil-, 3,4-dicianofenil-, 4-ace-
tilfenil-, 4-acetoxifenil-, 2-fluor-4-cianofenil-, 4-karbamoilfenil-, 4-karboxi-
fenil-, 4-hidroxifenil-, 4-(metanszulfonil)fenil- vagy 4-(trifluormetanszulfo-
nil)fenilcsoport.

Ha valamely (1) altalanos képletl vegytilet ketté vagy tobb szubszti-
tuenst tartalmaz a korabbiakban emlitett A, A1, A2 és A3 szubsztituens-
csoportokbdl megvalasztva, akkor ezek a szubsztituensek azonosak vagy
eltéréek lehetnek.

A talalmany szerinti (I) altalanos képletl vegyuletekre példakat so-
rolunk fel az 1. tablazatban anélkil azonban, hogy a talalmany oltalmi k&-

rét ezekre a vegyluletekre korlatoznank.

1. tablazat

A vegyiilet szama: Sz.

Sz. Arl R' | X Ar2 R2 | R3

1-1. 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-2. 2,4-diFPh Me |S 2,6-Np H | 4-CHF,CF,CH,0O-Ph
1-3. 2,4-diFPh Me |CHy | 1,4-Ph H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-4. 2,4-diFPh Me |CH, |2,6-Np H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-5. 4-FPh Me |S 1,4-Ph H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-6. 4-FPh Me |S 2,6-Np H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-7. 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-8. 4-FPh Me |[CHy [2,6-Np H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-9. 2-FPh Me |S 1,4-Ph H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-10. | 2-FPh Me |S 2,6-Np H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
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1-11. |2-FPh Me |[CH, | 1,4-Ph H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CHF,CF,CH,O-Ph
1-13. |2,4-diCIPh [Me [S |1,4-Ph H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-14. |2,4-diCIPh Me |S |26-Np H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1.15. |2,4-diCIPh | Me |CH, |14-Ph H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-16. |2,4-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1.17. |4-(CF3)Ph |Me |S |1,4-Ph H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-18. |4-(CF3)Ph |Me |S |2,6-Np H |4-CHF,CF,CH,O-Ph
1-19. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-20. | 4-(CF5)Ph  |Me |CH, |2,6-Np H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
121, |2.4-diFPh |Me |S |[2-F-14-Ph |H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-22. |2,4-difFPh |Me |CH, |2-F-1,4-Ph [H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-23. |2.4diFPh |H |S |14-Ph H | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-24. |2,4-diFPh |Et [S [14-Ph H |4-CHF,CF,CH,0-Ph
1.25. |2.4-difFPh |[Me |S |14-Ph Me | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
1-26. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me | 4-CHF,CF,CH,0-Ph
2-1.  |2,4-difFPh  |Me [S |1,4-Ph H | 4-CN-Ph
22, [24diFPh [Me |S |[26-Np H | 4-CN-Ph
2-3. |24diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4-CN-Ph
2-4. |2,4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H | 4-CN-Ph
2.5. | 4-FPh Me |S |14-Ph H |4-CN-Ph
2-6. | 4-FPh Me |S |26-Np H |4-CN-Ph
2-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-CN-Ph
2-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CN-Ph
2-9. | 2-FPh Me |S |14-Ph H | 4-CN-Ph
2-10. | 2-FPh Me |S [26-Np H |4-CN-Ph
2-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-CN-Ph
2-12. | 2-FPh Me |CH, |26-Np H |4-CN-Ph
2-13. |2,4-diCiPh (Me |S |1,4-Ph H |4-CN-Ph
2-14. |2,4-diCIPh |Me |S [26-Np H |4-CN-Ph
2-15. | 2,4-diCIPh |Me |CH, |14-Ph H |4-CN-Ph
2.16. |2,4-diCIPh |[Me |CH, |2,6-Np H |4-CN-Ph
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2-17. |4-(CF3)Ph |Me |S 1,4-Ph H | 4-CN-Ph
2-18. |4-(CF3)Ph |[Me |S 2,6-Np H 4-CN-Ph
2-19. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |1,4-Ph H 4-CN-Ph
2-20. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |26-Np H |4-CN-Ph
2-21. |2,4-diFPh |Me |S 2-F-1,4-Ph |H |4-CN-Ph
2-22. |2,4-diFPh [Me |CH, |2-F-14-Ph |H 4-CN-Ph
2-23. |[24-diFPh |H S 1,4-Ph H 4-CN-Ph
2-24. |24-diFPh |Et |S 1,4-Ph H | 4-CN-Ph
2-25. |2,4-dFPh |Me |S 1,3-Ph H |4-CN-Ph
2-26. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,3-Ph H | 4-CN-Ph
2-27. |2,4-diFPh |Me |S 1,4-Ph Me |4-CN-Ph
2-28. |2,4-diFPh [Me |CH, |1,4-Ph Me |4-CN-Ph
3-1 24-diFPh  |Me |S 1,4-Ph H  |4-CNCH,-Ph
3-2. |24diFPh [Me |S 2,6-Np H | 4-CNCHy,-Ph
3-3. |24-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CNCHy-Ph
3-4. |2,4-diFPh [Me |CH, |2,6-Np H | 4-CNCH,-Ph
3-5. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H | 4-CNCH,-Ph
3-6. | 4-FPh Me |S 2,6-Np H | 4-CNCH,-Ph
3-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H 4-CNCH,-Ph
3-8. |4-FPh Me |CH, |2,6-Np H 4-CNCH,-Ph
3-9. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H | 4-CNCH,-Ph
3-10. |2-FPh Me |S 2,6-Np H |4-CNCH,-Ph
3-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CNCH,-Ph
3-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H 4-CNCH,-Ph
3-13. |2,4-diCIPh |[Me |S 1,4-Ph H | 4-CNCHy-Ph
3-14. |2,4-diCIPh [Me |S 2,6-Np H | 4-CNCH,-Ph
3-15. |2,4-diCIPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CNCH,-Ph
3-16. |2,4-diCIPh |[Me |CH, |2,6-Np H | 4-CNCH,-Ph
3-17. |4-(CF3Ph |Me |S 1,4-Ph H | 4-CNCH,-Ph
3-18. |4-(CF3)Ph |[Me |S 2,6-Np H 4-CNCH,-Ph
3-19. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |1,4-Ph H 4-CNCH,-Ph
3-20. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |2,6-Np H 4-CNCH,-Ph




- 28 -

321. |2.4-difPh |Me |S |2-F-14-Ph |H |4-CNCH,-Ph
3.22. |2.4-diFPh |Me |CH, |2-F-14-Ph |H |4-CNCHy-Ph
323, |24-diFPh H |S |[14-Ph H | 4-CNCH,-Ph
3-24. |2,4-diFPh |Et |S |14-Ph H |4-CNCH,-Ph
3.25. |2.4-dFPh |Me |[S |14-Ph Me |4-CNCH,-Ph
3-26. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me |4-CNCH,-Ph
(41, [2,4-diFPh  |Me |S |1,4-Ph H |4-Cl-Ph
4-2. |2,4diFPh [Me |S [26-Np H |4-Cl-Ph
4-3. |24-difFPh |Me |CH, |[14-Ph H |4-Cl-Ph
4-4. |24-diFPh [Me |CH, [26-Np H |4-ClPh
4-5. | 4-FPh Me [S |1,4-Ph H |4-CI-Ph
4-6. |4-FPh Me |S |2,6-Np H |4-Cl-Ph
4-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-Cl-Ph
4-8. |4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-Cl-Ph
4-9. | 2-FPh Me |S |1,4-Ph H |4-CI-Ph
4-10. | 2-FPh Me |[S |2,6-Np H |4-ClPh
4-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-ClPh
4-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-ClPh
4-13. |2,4-diCIPh |Me |S |1,4-Ph H |4-ClPh
4-14. |2.4diCIPh |Me |S |[26-Np H |4-Cl-Ph
4-15. |2,4-diCIPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4-Cl-Ph
4-16. |2,4-diCIPh |[Me |CH, |2,6-Np H |4-Cl-Ph
4-17. |4-(CF3)Ph [Me |S |1,4-Ph H |4-Cl-Ph
4-18. |4-(CF3)Ph |Me |S [26-Np H |4-CI-Ph
4-19. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |1,4-Ph H |4-Cl-Ph
4-20. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |26-Np H |4-Cl-Ph
4-21. |24-difFPh |Me |S [2-F-1,4-Ph |H |4-CIPh
4-22. |2.4-diFPh |Me |CH, |2-F-14-Ph |H |4-Cl-Ph
4-23. |2,4difFPh |H |S [14-Ph H |4-CI-Ph
4-24. |2,4-diFPh |Et |S |1,4-Ph H |4-ClPh
4-25. |2.4-diFPh  |Me |S |1,3-Ph H |4-Cl-Ph
4-26. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,3-Ph H |4-Cl-Ph




-29.

4-27. |24-diFPh |Me |S |1,4-Ph Me |4-Cl-Ph
4-28. |24-dFPh |Me |CH, | 1,4-Ph Me |4-Cl-Ph
51, [24-difFPh |Me |S |[14-Ph H |4-F-Ph
52 |24dFPh |Me |S |26-Np H |4-F-Ph
53. |24-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4F-Ph
54 |24-dFPh |Me |CH, |[2,6-Np H |4-F-Ph
5.5 |4-FPh Me |S [14-Ph H |4F-Ph
56. |4-FPh Me |S |26-Np H |4-F-Ph
57. |4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-F-Ph
58 | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H | 4F-Ph
59 | 2-FPh Me |S |1,4-Ph H |4-F-Ph
5-10. | 2-FPh Me |S [26-Np H |4F-Ph
511. |2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-F-Ph
5-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-F-Ph
513. |24-diCPh |Me |S |14-Ph |H |4F-Ph
514. |24-diCIPh |Me |S |2,6-Np H | 4-F-Ph
515. |24-diCIPh |Me |CH, |14-Ph H |4-F-Ph
516. |24-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H | 4-F-Ph
517. |4<CF3)Ph |Me |S |[1.4-Ph H |4-F-Ph
518 |4-(CFPh |Me |S  |2,6-Np H |4-F-Ph
519. |4-(CF)Ph |Me |CH, |1,4-Ph H | 4F-Ph
520. |4-(CF3Ph |Me |CHy |[26-Np H |4-F-Ph
521 |2.4-difFPh |Me |S |[2-F-14-Ph |H |4-F-Ph
522 |2.4-difFPh |Me |CH, |2-F-1,4-Ph |H |4-F-Ph
523 |24difFPh |H |S |1,4-Ph H |4-F-Ph
524 |2.4-diFPh |Et |S [1,4-Ph H |4F-Ph
525 |2.4-difFPh |Me |S |1,4-Ph Me |4-F-Ph
526. |2.4-difFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me |4-F-Ph
6-1. |2.4-diFPh |Me |S |1,4-Ph H | 4-CF3-Ph
6-2. |24-diFPh |Me |S |2,6-Np H | 4-CFs-Ph
6-3. |24-dFPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF4-Ph
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6-4. |24-diFPh |Me |CHp |26-Np H |4-CF3-Ph
6-5. | 4-FPh Me |S |14-Ph H |4-CF3-Ph
6-6. |4-FPh Me |S |2,6-Np H | 4-CFs-Ph
6-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF3-Ph
6-8. |4-FPh Me |CH, |26-Np H |4-CFs-Ph
6-9. |2-FPh Me |S |1,4-Ph H |4-CF3-Ph
6-10. | 2-FPh Me |S |2,6-Np H |4-CF5-Ph
6-11. | 2-FPh Me |CH, |1.4-Ph H |4-CFs-Ph
6-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CF5-Ph
6-13. |24-diCIPh |[Me |S |14-Ph H |4-CF5-Ph
6-14. |2,4-diCIPh [Me |[S |26-Np H |4-CFs-Ph
6-15. |2,4-diCIPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CF5-Ph
6-16. |2,4-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-CF5-Ph
6-17. | 4-(CF3)Ph [(Me |S |[14-Ph H |4-CF5-Ph
6-18. |4-(CF3)Ph [Me [S  [2,6-Np H |4-CF3-Ph
6-19. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |1.4-Ph H |4-CFs-Ph
6-20. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |2,6-Np H |4-CF3-Ph
6-21. |2,4-diFPh |Me |S |2-F-14-Ph |H |4-CF3-Ph
6-22. |2,4-diFPh |Me |CH, |2-F-14-Ph |H |4-CF3-Ph
6-23. | 2,4diFPh |[H |S [14-Ph H | 4-CF5-Ph
6-24. |24-diFPh |Et |S |14-Ph H |4-CF3-Ph
6-25. |2.4-diFPh |[Me |S [14-Ph Me |4-CF3-Ph
6-26. |2.4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me |4-CF5-Ph
7-1. |24-diFPh |Me |S |14-Ph H |4-CF30-Ph
7-2.  |24-diFPh  [Me |S [26-Np H |4-CF;0-Ph
7-3. | 2,4-diFPh  |Me |CH, |14-Ph H |4-CF30-Ph
7-4. | 2.4-diFPh  |Me |CH, |2,6-Np H |4-CF30-Ph
7-5. | 4-FPh Me |S |1,4-Ph H |4-CF;0-Ph
7-6. | 4-FPh Me |S |2,6-Np H |4-CF;0-Ph
7-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CF30-Ph
7-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H | 4-CF30-Ph
7-9. | 2-FPh Me (S |1.4-Ph H |4-CF30-Ph
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7-10. |2-FPh Me |[S |26-Np H | 4-CF30-Ph
7-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CF30-Ph
7-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CF30-Ph
7-13. |2,4-diCIlPh [Me |S |1,4-Ph H |4-CF30-Ph
7-14. |2,4-diCIPh |Me |S |26-Np H |4-CF30-Ph
7-15. |2,4-diCIPh |Me |[CHy | 1,4-Ph H | 4-CF30-Ph
7-16. |2,4-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-CF30-Ph
7-17. |4-(CF3)Ph |Me |S  |1,4-Ph H |4-CF30-Ph
7-18. |4-(CF3)Ph |Me |S |2,6-Np H |4-CF30-Ph
7-19. | 4<(CF3)Ph (Me |[CHy | 1,4-Ph H |4-CF30-Ph
7-20. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, |2,6-Np H |4-CF30-Ph
7.21. |2.4-diFPh [Me |S |2-F-14-Ph |H |4-CF30-Ph
7-22. |2.4-diFPh [Me |CH, |2-F-14-Ph |H |4-CF30-Ph
7-23. |2,4-diFPh |H |S |1,4-Ph H |4-CF30-Ph
7-24. |2,4diFPh [Et |S  |1,4-Ph H |4-CF30-Ph
7-25. |2,4-diFPh [Me |S |1,4-Ph Me |4-CF30-Ph
7-26. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me |4-CF30-Ph
(81, |2,4-diFPh |Me |S |1,4-Ph H |4-CF3S-Ph
8-2. |24-diFPh [Me |S |26-Np H | 4-CF3S-Ph
8-3. |24-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF3S-Ph
8-4. |24-diFPh [Me |CH, |2,6-Np H | 4-CF3S-Ph
8-5. |4-FPh Me |S |14-Ph H |4-CF3S-Ph
8-6. |4-FPh Me (S [26-Np H |4-CF3S-Ph
8-7. | 4-FPh Me |CH, |1.4-Ph H |4-CF3S-Ph
8-8. |4-FPh Me |{CH, |2,6-Np H |4-CF3S-Ph
8-9. |2-FPh Me |S |1.4-Ph H |4-CF3S-Ph
8-10. |2-FPh Me |S |26-Np H |4-CF3S-Ph
8-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF3S-Ph
8-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H | 4-CF3S-Ph
8-13. |24-diCIPh |[Me |S |1,4-Ph H |4-CF3S-Ph
8-14. |2,4-diCIPh |[Me |S |26-Np H | 4-CF3S-Ph
8-15. | 2,4-diCIPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF3S-Ph
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8-16. |2,4-diCIPh |Me |CH, | 2,6-Np H | 4-CF3S-Ph
8-17. |4-(CF3Ph |Me |S |14-Ph H | 4-CF3S-Ph
8-18. |4-(CF3)Ph [Me |S [2,6-Np H |4-CF5S-Ph
8-19. |4-(CF3)Ph |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CF3S—- P
8-20. |4-(CF3)Ph |[Me |CH, |2,6-Np H | 4-CF3S-Ph
8-21. [24-diFPh [Me |S [2-F-1,4-Ph |H |4-CF3S-Ph
8-22. |24-diFPh |Me |CH, |2-F-1,4-Ph |H |4-CF3S-Ph
8-23. |[24-diFPh |H |S |14-Ph H |4-CF3S-Ph
8-24. |24-diFPh |[Et |[S [14-Ph H |4-CF3S-Ph
8-25. |24-diFPh |Me |S |14-Ph Me |4-CF3S-Ph
8-26. |24-diFPh |Me |CH, |1.4-Ph Me |4-CF3S-Ph
[0-1. [2.4diFPh |Me [S [1,4-Ph H | 4-CHs-Ph
9-2. [2,4-diFPh |Me [S |2,6-Np H |4-CHy-Ph
9-3. |24-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CHs-Ph
9-4. |2,4diFPh |Me |CH, |2,6-Np H | 4-CHs-Ph
9-5. |4-FPh Me |S |1,4-Ph H | 4-CHs-Ph
9-6. | 4-FPh Me |S |2,6-Np H | 4-CHy-Ph
9-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CH3-Ph
9-8. |4-FPh Me |CH, |2,6-Np H | 4-CH3-Ph
9-9. |2-FPh Me |S |1,4-Ph H | 4-CH;-Ph
9-10. | 2-FPh Me |S [26-Np H | 4-CHs-Ph
9-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CH3-Ph
9-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H | 4-CH3-Ph
9-13. |2,4-diClPh |Me |S |1,4-Ph H | 4-CH3-Ph
9-14. |2,4diCIPh |Me |S |2,6-Np H | 4-CH3-Ph
9-15. |2,4-diCIPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CH3-Ph
9-16. |2,4-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H | 4-CHs-Ph
9-17. |4-(CF3)Ph |Me |S |1,4-Ph H [4-CHs-Ph
9-18. |4-(CF3)Ph |Me |S |26-Np H |4-CH3-Ph
9-19. |4-(CF3)Ph |Me |[CHp | 14-Ph H |4-CHs-Ph
9-20. |4-(CF5)Ph |[Me |CH, |2,6-Np H | 4-CHs-Ph
9-21. |2,4-difFPh |Me |S |2-F-14-Ph |H |4-CH;-Ph
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9-22. |24-diFPh |Me |CH, |2-F-1,4-Ph |H | 4-CH5-Ph
9-23. |24-diFPh |H [S |14-Ph H | 4-CHs-Ph
9-24. |24-diFPh |Et |S |1,4-Ph H |4-CHs-Ph
9-25. |2,4-diFPh |Me |[S |14-Ph Me |4-CH3-Ph
9-26. |2,4-diFPh |Me |[CHy |1,4-Ph Me |4-CHs-Ph
'10-1. |2.4-diFPh |[Me |S [14-Ph H |4-Br-Ph
10-2. [2,4-dFPh  |[Me |S [2,6-Np H |4-Br-Ph
10-3. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-4. |2.4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-5. |4-FPh Me [S |1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-6. | 4-FPh Me |S |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-9. |2-FPh Me |S |1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-10. | 2-FPh Me |S |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |[4-Br-Ph
10-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-13. | 2.4-diCIPh |Me |S |1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-14. | 2,4-diCIPh |Me |S |2,6-Np H |4-BrPh
10-15. | 2.4-diCIPh |Me |CH, | 1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-16. | 2.4-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-17. | 4-(CF3)Ph  |Me |S |1.4-Ph H |4-Br-Ph
10-18. | 4-(CF5)Ph |Me |S  |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-19. | 4(CF3)Ph  |Me |CH, | 1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-20. | 4-(CF3)Ph  |Me |CH, |2,6-Np H |4-Br-Ph
10-21. | 2.4-diFPh |Me |S |2-F-1,4-Ph |H |4-Br-Ph
10-22. | 2,4-diFPh  |Me |CH, |2-F-1,4-Ph |H |4-Br-Ph
10-23. | 24-diFPh  |H [S [1.4-Ph H |4-Br-Ph
10-24. | 2,4-diFPh  |Et |S |1,4-Ph H |4-Br-Ph
10-25. | 2,4-diFPh  |Me |S | 1,4-Ph Me |4-Br-Ph
10-26. | 2,4-diFPh  |Me | CH, | 1,4-Ph Me |4-Br-Ph
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11-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-2. | 2,4-diFPh Me |S 2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-3. | 2,4-diFPh Me |CHy |1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-4. | 2,4-diFPh Me |CH, |2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-5. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-6. |4-FPh Me |S 2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-7. | 4-FPh Me |[CH, | 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-8. |4-FPh Me |CH, |2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-9. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-10. | 2-FPh Me |S 2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-11. | 2-FPh Me |CHy |1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-12. | 2-FPh Me |CH, [2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-13. | 2,4-diCIPh | Me |S 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-14. | 2,4-diCIPh | Me |S 2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-15. | 2,4-diCIPh  |Me |CH; | 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-16. | 2,4-diCIPh | Me | CH, [2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-17. | 4-(CF3)Ph  |Me |S 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-18. | 4-(CF3)Ph  |Me |S 2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-19. | 4-(CF3)Ph  [Me |CH; | 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-20. | 4-(CF3)Ph  |Me |CHy |2,6-Np H 3-Cl-4-CN-Ph
11-21. | 2,4-diFPh Me |S 2-F-14-Ph | H 3-Cl-4-CN-Ph
11-22. | 2,4-diFPh Me |CH, |2-F-1,4-Ph |H 3-CI-4-CN-Ph
11-23. | 2,4-diFPh H S 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-24. | 2,4-diFPh Et S 1,4-Ph H 3-Cl-4-CN-Ph
11-25. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph Me | 3-Cl-4-CN-Ph
11-26. | 2,4-diFPh Me |CH, [1,4-Ph Me | 3-Cl-4-CN-Ph
12-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 4-Pyr

12-2. | 2,4-diFPh Me |S 2,6-Np H 4-Pyr

12-3. | 2,4-diFPh Me |CHj, | 1,4-Ph H 4-Pyr

12-4. | 2,4-diFPh Me |[CH; |2,6-Np H 4-Pyr

12-5. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H 4-Pyr

12-6. | 4-FPh Me |S 2,6-Np H 4-Pyr
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' 12-7. | 4-FPh Me |CH, |1.4-Ph H |4-Pyr
12-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-Pyr
12-9. |2-FPh Me |S |14-Ph H | 4Pyr
12-10. | 2-FPh Me |S |26-Np H | 4Pyr
12-11. | 2-FPh Me |CH, |1.4-Ph H | 4-Pyr
12-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |aPyr
12-13. | 2,4-diCIPh  |Me |S | 14-Ph H |aPyr
12-14. | 2,4-diCIPh |Me |S |26-Np H |aPyr
12-15. | 2,4-diCIPh |Me |CH, [1,4-Ph H | 4-Pyr
12-16. | 2,4-diCIPh | Me |CH, |2,6-Np H |4-Pyr
12-17. | 4-(CF3)Ph  |Me [S | 1,4-Ph H |4Pyr
12-18. | 4-(CF3)Ph  |Me |S  [2,6-Np H |4-Pyr
12-19. | 4-(CF5)Ph  |Me |CH, | 1,4-Ph H |4Pyr
12-20. | 4-(CF3)Ph  |Me |CH, |2,6-Np H |4-Pyr
12-21. [2.4-diFPh  |Me |S |2-F-14-Ph |H |4-Pyr
12:22 [ 2,4-diFPh  |Me |CH, |2-F-1,4-Ph [H |4-Pyr
12-23. | 2,4diFPh  |H |S |14-Ph H | 4-Pyr
12-24. | 2,4-diFPh |Et |S [1,4-Ph H |4-Pyr
12-25. | 2,4-diFPh  |Me |S |1,4-Ph Me |4-Pyr
12-26. | 2,4-diFPh  |Me | CH, |1,4-Ph Me |4-Pyr
13-1. |[2,4diFPh |Me |S |1,4-Ph H |4-NO,-Ph
13-2. |2,4-diFPh |Me |S |26-Np H |4-NO,-Ph
13-3. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H |4-NO,-Ph
13-4. |2,4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-NOy-Ph
13-5. | 4-FPh Me |S |[1,4-Ph H |4-NO,-Ph
13.6. | 4-FPh Me |S |26-Np H |4-NO,-Ph
13-7. |4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-NOy-Ph
13-8. |4-FPh Me |CH, |2.6-Np H |4-NO,-Ph
13-9. |2-FPh Me |S |14-Ph H |4-NO,-Ph
13-10. | 2-FPh Me |S [26-Np H [4-NO,-Ph
13-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-NO,Ph
13-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-NO,-Ph
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13-13. | 2,4-diCIPh |Me |S |14-Ph H | 4-NO,-Ph
13-14. [2,4-diCIPh |Me |S |26-Np H | 4-NOy-Ph

13-15. | 2,4-diCIPh  |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-NO,-Ph

13-16. | 2,4-diCIPh  Me |CH, |2,6-Np H |4-NO,-Ph

13-17. |4-(CF3)Ph |Me [S [1.4-Ph H |4-NO,-Ph

13-18. |4-(CF3)Ph |[Me |S [26-Np H |4-NO,-Ph

13-19. | 4(CF3)Ph |Me |CH, |1.4-Ph H | 4-NO,-Ph

13-20. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, |2,6-Np H [4-NO,-Ph

13-21. | 2,4-diFPh  |Me |S |2-F-14-Ph |H |4-NO,-Ph

13-22. | 2,4-diFPh  |Me |CH, |2-F-14-Ph |H | 4-NO,-Ph

13-23. | 2,4diFPh  |H |S |1,4-Ph H |4-NO,-Ph

13-24. | 2,4-diFPh |Et |S |1,4-Ph H |4-NO,-Ph

13-25. | 2,4-diFPh  |Me |[S | 14-Ph Me |4-NO,-Ph

13-26. | 2,4-diFPh  |Me |CH, |1,4-Ph Me | 4-NO,-Ph

14-1. |2,4-diFPh [Me |S 1,4-Ph H |23,56-TetF-4-CN-Ph
14-2. |2,4-diFPh |Me |S 2,6-Np H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-3. |2.4-diFPh |Me |CH, |[1,4-Ph H |2,35,6-TetF-4-CN-Ph
14-4. |2.4-diFPh |Me |CH, |26-Np H |2,35,6-TetF-4-CN-Ph
14-5. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H |2,35,6-TetF-4-CN-Ph
14-6. | 4-FPh Me |S 2,6-Np H |2,3,5,6-TetF-4-CN-Ph
14-7. | 4-FPh Me |CH, |[1,4-Ph H |23,5,6-TetF-4-CN-Ph
14-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-9. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-10. | 2-FPh Me |S 2,6-Np H |2,3,5,6-TetF-4-CN-Ph
14-11. | 2-FPh Me |CH, |[1,4-Ph H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |23,5,6-TetF-4-CN-Ph
14-13. | 2,4-diCIPh |[Me | S 1,4-Ph H |2,3,5,6-TetF-4-CN-Ph
14-14. | 2,4-diCIPh (Me |S 2,6-Np H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-15. | 2,4-diCIPh |Me |CH, |1,4-Ph H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-16. | 2,4-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H |23,56-TetF-4-CN-Ph
14-17. | 4-(CF3)Ph |Me |S 1,4-Ph H |23,56-TetF-4-CN-Ph
14-18. | 4-(CF3)Ph |Me |S 2,6-Np H |23,5,6-TetF-4-CN-Ph
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14-19. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, 1,4-Ph H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-20. | 4-(CF3)Ph | Me |CH, 2,6-Np H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-21. | 2,4-diFPh |Me |S 2-F-1,4-Ph |H |2,3,5,6-TetF-4-CN-Ph
14-22. | 2,4-diFPh | Me |CH, |2-F-14-Ph |H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-23. | 2,4-diFPh | H S 1,4-Ph H |2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-24. | 2,4-diFPh | Et S 1,4-Ph H [2,3,56-TetF-4-CN-Ph
14-25. | 2/4-diFPh |Me |S 1,4-Ph Me | 2,3,5,6-TetF-4-CN-Ph
14-26. | 2,4-diFPh |Me |CH, 1,4-Ph Me | 2,3,5,6-TetF-4-CN-Ph
15-1. | 2,4diFPh [Me |S 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-2. [2,4diFPh |Me |S 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-3. | 2,4-diFPh |Me |CH, 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-4. | 2,4-diFPh [Me |CH, 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-56. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-6. | 4-FPh Me |S 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-7. | 4-FPh Me |CH, 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-8. | 4-FPh Me | CH, 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-9. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-10. | 2-FPh Me |S 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-11. | 2-FPh Me | CH» 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-12. | 2-FPh Me |CH, 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
156-13. | 2,4-diCIPh |Me | S 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-14. | 24-diCIPh [Me |S 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-15. | 2,4-diCIPh | Me | CH, 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-16. | 2,4-diCIPh | Me | CH, 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-17. | 4-(CF3)Ph |[Me |S 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-18. | 4-(CF3)Ph [Me | S 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-19. | 4-(CF3)Ph | Me | CH, 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-20. | 4-(CF3)Ph |Me |CH5 2,6-Np H | 3,4-diCN-Ph
15-21. | 2,4-diFPh |Me |S 2-F-1,4-Ph |H | 3,4-diCN-Ph
15-22. | 2,4-diFPh |Me |CH, 2-F-1,4-Ph |H | 3,4-diCN-Ph
15-23. | 2,4-diFPh | H S 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
15-24. | 2,4-diFPh |Et |S 1,4-Ph H | 3,4-diCN-Ph
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15-25. | 2,4-diFPh |Me |S 1,4-Ph Me | 3,4-diCN-Ph
15-26. | 2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me | 3,4-diCN-Ph
16-1. |2,4-diFPh |[Me |S |1.4-Ph H | 4-CH3CO-Ph
16-2. |2.4-diFPh [Me [S |[26-Np H [4-CH3CO-Ph
16-3. |2,4-diFPh |Me |CH, | 1,4-Ph H | 4-CH3CO-Ph
16-4. | 2,4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-CH;CO-Ph
16-5. | 4-FPh Me |S |14-Ph H | 4-CH3CO-Ph
16-6. | 4-FPh Me |[S [26-Np H | 4-CH3CO-Ph
16-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CH3CO-Ph
16-8. | 4-FPh Me |CH, |26-Np H |4-CH;CO-Ph
16-9. | 2-FPh Me |S |14-Ph H | 4-CH3CO-Ph
16-10. | 2-FPh Me [S [26-Np H |4-CH3CO-Ph
16-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CHzCO-Ph
16-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H | 4-CH3CO-Ph
16-13. | 2,4-diCIPh |[Me |S  |1,4-Ph H | 4-CH,CO-Ph
16-14. | 2,4-diCIPh [Me |S |2,6-Np H |4-CH3CO-Ph
16-15. | 2,4-diCIPh | Me | CH, | 1,4-Ph H | 4-CH3CO-Ph
16-16. | 2,4-diCIPh |Me | CH, |2,6-Np H | 4-CH3CO-Ph
16-17. | 4-(CF3)Ph |Me |S | 1,4-Ph H | 4-CH3CO-Ph
16-18. | 4-(CF3)Ph [Me (S  [2,6-Np H | 4-CH3CO-Ph
16-19. | 4-(CF3)Ph |Me | CH, | 1,4-Ph H | 4-CH;CO-Ph
16-20. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, |2,6-Np H | 4-CH3CO-Ph
16-21. | 2,4-diFPh |Me |S |2-F-14-Ph |H |4-CH,CO-Ph
16-22. | 2,4-diFPh (Me |CH, |2-F-14-Ph |H |4-CH3CO-Ph
16-23. | 2,4-diFPh |H |S | 1,4-Ph H | 4-CH;CO-Ph
16-24. | 2,4-diFPh |Et |S |1,4-Ph H | 4-CH;CO-Ph
16-25. | 2,4-diFPh {Me |S | 1,4-Ph Me |4-CH3CO-Ph
16-26. | 2,4-diFPh |Me |CH, | 1,4-Ph Me |4-CH3CO-Ph
17-1. |2,4-diFPh |Me |S  |1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
17-2. |2,4-diFPh [Me |S [26-Np H | 4-CH3COO-Ph
17-3. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
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17-4. |2,4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H | 4-CH3COO-Ph
17-5. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
17-6. | 4-FPh Me |S 2,6-Np H | 4-CH3COO-Ph
17-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-CH3COO-Ph
17-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H  |4-CH3;COO-Ph
17-9. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H |4-CH3COO-Ph
17-10. | 2-FPh Me |S 2,6-Np H |4-CH3COO-Ph
17-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
17-12. | 2-FPh Me |CH, |26-Np H | 4-CH3COO-Ph
17-13. | 2,4-diCIPh | Me |S 1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
17-14. | 2,4-diCIPh | Me |S 2,6-Np H | 4-CH3COO-Ph
17-15. | 2,4-diCIPh | Me |CH, |1,4-Ph H |4-CH3COO-Ph
17-16. | 2,4-diCIPh | Me |CH, |2,6-Np H |4-CH3COO-Ph
17-17. | 4-(CF3)Ph |Me |S 1,4-Ph H |4-CH3COO-Ph
17-18. | 4-(CF3)Ph |Me |S 2,6-Np H |4-CH,COO-Ph
17-19. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, | 1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
17-20. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, |2,6-Np H | 4-CH;COO-Ph
17-21. | 2,4-diFPh |Me |S 2-F-1,4-Ph |H | 4-CH3;COO-Ph
17-22. | 2,4-diFPh |Me |CH, |2-F-1,4-Ph |H |4-CH3;COO-Ph
17-23. | 2,4-diFPh |H |S 1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
17-24. | 2,4-diFPh |Et |S 1,4-Ph H | 4-CH3COO-Ph
17-25. | 2,4-diFPh |Me |S 1,4-Ph Me |4-CH3COO-Ph
17-26. | 2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me | 4-CH3COO-Ph
18-1. |2,4-diFPh |Me |S 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-2. |2,4-diFPh |Me |S 2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-3. | 2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-4. |2,4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-5. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-6. |4-FPh Me |S 2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-7. | 4-FPh Me |CH, |14-Ph H | 2-F-4-CN-Ph
18-8. | 4-FPh Me |CH, |26-Np H | 2-F-4-CN-Ph
18-9. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
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18-10. | 2-FPh Me |S |26-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-13. | 2,4-diCIPh | Me |S 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-14. | 2,4-diCIPh [Me |S  |2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-15. | 2,4-diCIPh | Me |CH, | 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-16. | 2,4-diCIPh | Me |CH, |2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-17. | 4<(CF3)Ph [Me |S 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-18. | 4-(CF3)Ph {Me |S  |2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-19. [ 4-(CF3)Ph |Me |CH, |1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-20. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, |2,6-Np H |2-F-4-CN-Ph
18-21. | 2,4-diFPh |Me |S |2-F-14-Ph |H |2-F-4-CN-Ph
18-22. | 2,4-diFPh [Me |CH, |2-F-1,4-Ph |H |2-F-4-CN-Ph
18-23. | 2,4-diFPh |H |S 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-24. | 2,4-diFPh |Et |S 1,4-Ph H |2-F-4-CN-Ph
18-25. | 2,4-diFPh {Me |S 1.4-Ph Me |2-F-4-CN-Ph
18-26. | 2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph Me |2-F-4-CN-Ph
19-1. |2.4-dFPh |Me|S | 1,4-Ph H | 4-CN-Ph-CHo-
19-2. | 2,4-diFPh  |Me | CH, | 1,4-Ph H | 4-CN-Ph-CHo-
19-3. | 4-FPh Me|S |14-Ph H | 4-CN-Ph-CHo-
19-4. | 4-FPh Me | CH, | 1,4-Ph H | 4-CN-Ph-CHo-
19-5. | 2-FPh Me|S |[14-Ph H | 4-CN-Ph-CHo-
19-6. | 2-FPh Me | CH, | 1,4-Ph H |4-CN-Ph-CHo-
20-1. [2.4-diFPh |Me |S [14-Ph |H |2-Thz

20-2. |2,4-diFPh |Me |CH, |14-Ph |H |2-Thz

20-3. |4-FPh Me |S |[14Ph |[H |2Thz

20-4. |4-FPh Me |CH, [14-Ph |H |2-Thz

20-5. | 2-FPh Me |S [14Ph |H |2Thz

20-6. | 2-FPh Me [CH, |14-Ph |H [2-Thz
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21-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 1-Np-CH,-
21-2. | 2,4-diFPh Me |CH, |1,4-Ph H 1-Np-CH>-
21-3. |4-FPh Me |S 1,4-Ph H 1-Np-CH,-
21-4. | 4-FPh Me |CH, | 1,4-Ph H 1-Np-CH,-
21-5. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H 1-Np-CH»-
|21-6. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H 1-Np-CH,-
22-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 3-izoxazolil
22-2. | 2,4-diFPh Me |CH, |1,4-Ph H 3-izoxazolil
22-3. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H 3-izoxazolil
22-4. | 4-FPh Me |[CH, | 1,4-Ph H 3-izoxazolil
22-5. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H 3-izoxazolil
22-6. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H 3-izoxazolil
23-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 2-oxazolil
23-2. | 2,4-diFPh Me |CH, |1,4-Ph H 2-oxazolil
23-3. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H 2-oxazolil
23-4. | 4-FPh Me |CH, [1,4-Ph H 2-oxazolil
23-5. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H 2-oxazolil
23-6. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H 2-oxazolil
24-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 4-NH,CO-Ph
24-2. | 2,4-diFPh Me |CH, | 1,4-Ph H 4-NH,CO-Ph
24-3. | 4-FPh Me |S 1,4-Ph H 4-NH,CO-Ph
24-4. | 4-FPh Me | CH, |1,4-Ph H 4-NH,CO-Ph
24-5. | 2-FPh Me |S 1,4-Ph H 4-NH,CO-Ph
24-6. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H 4-NH,CO-Ph
25-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 4-1-Ph
25-2. | 2,4-diFPh Me |CH, {1,4-Ph H 4-1-Ph
26-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 4-COOH-Ph
26-2. | 2,4-diFPh Me |CH, |1,4-Ph H 4-COOH-Ph
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27-1. |2.4-diFPh |Me |S | 14-Ph H |4-OH-Ph
27-2. |2.4-dFPh |Me |S |2,6-Np H |4-OH-Ph
27-3. |24-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 4-OH-Ph
27-4. |2,4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-OH-Ph
27-5. | 4-FPh Me |S |14-Ph H |4-OH-Ph
27-6. | 4-FPh Me |S [26-Np H |4-OH-Ph
27-7. | 4-FPh Me |CH, [1,4-Ph H |4-OH-Ph
27-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-OH-Ph
27-9. | 2-FPh Me |S |[14-Ph H |4-OH-Ph
27-10. | 2-FPh Me |S [26-Np H |4-OH-Ph
27-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-OH-Ph
27-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-OH-Ph
27-13. | 2.4-diCIPh  |Me |S |1,4-Ph H |4-OH-Ph
27-14. | 2,4-diCPh [Me |S [2,6-Np H | 4-OH-Ph
27-15. | 2,4-diCIPh |Me |CH, | 1,4-Ph H | 4-OH-Ph
27-16. | 2,4-diCIPh  [Me |CH, |2,6-Np H | 4-OH-Ph
27-17. | 4-(CF3)Ph  [Me |S  [14-Ph H |4-OH-Ph
27-18. | 4-(CF3)Ph [Me |S  |2,6-Np H |4-OH-Ph
27-19. | 4(CF3)Ph  |Me |CH, |1,4-Ph H |4-OH-Ph
27-20. | 4-(CF3)Ph  |Me |CHy |2,6-Np H | 4-OH-Ph
27-21.|2,4-diFPh  |[Me |S |2-F-14-Ph |H |4-OH-Ph
27-22. [ 2,4-diFPh  |Me |[CH, [2-F-14-Ph |H |4-OH-Ph
27-23.|2,4diFPh  |H |S |1,4-Ph H | 4-OH-Ph
27-24. | 2.4-diFPh  |[Et |S |1,4-Ph H | 4-OH-Ph
27-25. | 2.4-diFPh  |Me |S |1,4-Ph Me |4-OH-Ph
27-26. | 2,4-diFPh  [Me |CH, |1,4-Ph Me |4-OH-Ph
28-1. |2,4-difFPh [Me |S |1,4-Ph H |4-CH3S0,-Ph
28-2. |2,4-diFPh |Me |S |26-Np H |4-CH3SO»-Ph
28-3. |24-diFPh |[Me |CH, |1,4-Ph H |4-CH3SO,-Ph
28-4. |2,4-diFPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-CH3S0,-Ph
28-5. | 4-FPh Me (S [1,4-Ph H |4-CH3SO,-Ph
28-6. | 4-FPh Me |S |26-Np H |4-CH3S0,-Ph
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28-7. |4-FPh Me |CH, |14-Ph H |4-CH3SO,-Ph
28-8. |4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CH3S0,-Ph
28-9. |2-FPh Me |S |1,4-Ph H |4-CH3SO,-Ph
28-10. | 2-FPh Me |S |26-Np H |4-CH3SO,-Ph
28-11. | 2-FPh Me |CH, | 1,4-Ph H |4-CH3SO,-Ph
28-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CH3SO,-Ph
28.13. | 2,4-diCIPh [Me |S |[14-Ph H |4-CH3S0,-Ph
28-14. | 2,4-diCIPh [Me |S  |26-Np H |4-CH3SO,-Ph
28-15. | 2,4-diCIPh [Me |CH, |1,4-Ph H |4-CH3S0,-Ph
28-16. | 2,4-diCIPh |Me |CH, |2,6-Np H |4-CH3S0,-Ph
28-17. | 4(CF3)Ph |[Me |S |[14-Ph H |4-CH3S0,-Ph
28-18. | 4-(CF3)Ph |[Me |S  [26-Np H |4-CH3SO,-Ph
(28-19. | 4-(CF5)Ph  |Me | CHj, | 1.4-Ph H |4-CH3SO,-Ph
28-20. | 4-(CF3)Ph |Me |CH, [2,6-Np H |4-CH3S0,-Ph
28-21. | 2,4-diFPh  |[Me |S |2-F-14-Ph |H |4-CH3SO,-Ph
28-22. | 2.4-difFPh  |Me |CH, |2-F-14-Ph |H |4-CH3S0,-Ph
28-23. [2,4diFPh  |H |S [14-Ph H |4-CH3S0,-Ph
28-24. | 24-diFPh |Et |S |14-Ph H | 4-CH3S0,-Ph
2825, | 2,4-difPh  [Me |S [14-Ph Me | 4-CH3S0,-Ph
28-26. | 2,4-diFPh  |Me |[CH, | 14-Ph Me | 4-CH3S0,-Ph
29-1. |24-diFPh |Me |S |14-Ph H |4-CF3S0,-Ph
29-2. |2,4-diFPh |[Me |S [26-Np H |4-CF3S0,-Ph
29-3. |24-diFPh |Me |CH, |14-Ph H |4-CF3S0,-Ph
29-4. |[2,4-difFPh |Me |CH, |26-Np H |4-CF3S0,-Ph
29-5. | 4-FPh Me |S |14-Ph H |4-CF3S0,-Ph
29-6. |4-FPh Me |S |26-Np H |4-CF3S0,-Ph
29-7. | 4-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF3SO,-Ph
29-8. | 4-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CF3SO,-Ph
29-9. | 2-FPh Me |S |1,4-Ph H |4-CF3S0,-Ph
29-10. | 2-FPh Me |S |26-Np H |4-CF3S0,-Ph
29-11. | 2-FPh Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF3SO,-Ph
29-12. | 2-FPh Me |CH, |2,6-Np H |4-CF3S0,-Ph




-44 -

LLX P

.
Jeo

o ¢ - 0 [
“o@ 66 000 o

29-13. | 2,4-diCIlPh  |Me |S |1,4-Ph H |4-CF3SO,-Ph
29-14. | 2,4-diCIPh |Me |S |2,6-Np H |4-CF3SO,-Ph
29-15. | 2,4-diCIPh  |Me |CH, | 1,4-Ph H |4-CF3S0,-Ph
29-16. | 2,4-diCIPh | Me | CH, |2,6-Np H |4-CF3S0,-Ph
29-17. | 4-(CF3)Ph  {Me |S |1,4-Ph H |4-CF3S0,-Ph
29-18. | 4-(CF3)Ph |Me |S |2,6-Np H |4-CF3S0O,-Ph
29-19. | 4-(CF3)Ph  |Me |CH, |1,4-Ph H |4-CF3S0O,-Ph
29-20. | 4-(CF3)Ph  |Me |CH, |2.6-Np H |4-CF,SO,-Ph
29-21. [2,4-diFPh  |Me |S |2-F-14-Ph |H |4-CF3S0,-Ph
29-22 | 2,4-diFPh |Me |CH, |2-F-14-Ph |H |4-CF3S0,-Ph
29-23. [2,4difFPh |H |S |1,4-Ph H |4-CF3SO,-Ph
29-24. | 2,4-diFPh |Et |S |1,4-Ph H |4-CF3S0,-Ph
29-25. | 2.4-diFPh  |Me |S |[1.4-Ph Me | 4-CF3S0O5-Ph
29-26. | 2,4-diFPh  |Me |CH, |1,4-Ph Me | 4-CF3SO,-Ph
30-1. |2,4-diFPh |[Me |S |14-Ph |H |2-CHzO-5-Pyr
30-2. |24-difFPh |Me |CH, |14-Ph |H |2-CH30-5-Pyr
'31-1. |2,4diFPh |Me |S 1,4-Ph H |2-CHF,CF,CH,O-5-Pyr
31-2. |2,4-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph H | 2-CHF,CF,CH,0-5-Pyr
32-1. |2,4-diFPh |Me |S [14-Ph |H |4-(Mey(HO)C)-Ph
32-2. |2,4-diFPh |[Me |CH, |[1,4-Ph |H [4-(Mey(HO)C)-Ph
33-1. |2,4-difFPh |[Me |S |1,4-Ph |H |4-CNCH,CHy-Ph
33-2. |2,4-diFPh |[Me |CH, [1,4-Ph |H |4-CNCH,CHy-Ph
34-1. |2,4-diFPh |[Me |S [1,4-Ph 4-SH-Ph

34-2. |24-diFPh |Me |CH, |1,4-Ph 4-SH-Ph

35-1. |2,4-difFPh |Me |S |14-Ph |H |4-CNCH,O-Ph
352 |24-dFPh |Me |CH,|14-Ph |H |4-CNCH,O-Ph
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36-1. |24-diFPh |Me |S |14-Ph |H |4-CNCH,CH,O-Ph
36-2. |2.4-difFPh |Me |CH, |14-Ph |H [4-CNCH,CH,0-Ph
37-1. |24-dFPh [Me |S |14-Ph |H |4-CH,OHCF,CF,CH,0-Ph
37-2. |24dFPh [Me |CHp |[14-Ph |H |4-CH,OHCF,CF,CH,0-Ph
[38-1. [2,4-diFPh |Me|S [14-Ph  |H [4-CN-1-Np

38-2. |2,4-dFPh |Me|S |2,6-Np H |4-CN-1-Np

383, |2,4-diFPh | Me | CH, | 1,4-Ph H |4-CN-1-Np

384. |2,4-diFPh |Me |CH, | 2,6-Np H |4-CN-1-Np

38-5. | 4-FPh Me|S |1,4-Ph H | 4-CN-1-Np

38-6. | 4-FPh Me|S |2,6-Np H |4-CN-1-Np

38-7. | 4-FPh Me | CHo | 1,4-Ph H |4-CN-1-Np

38-8. | 4-FPh Me | CH, | 2,6-Np H |4-CN-1-Np

38-9. | 2-FPh Me|S |1,4-Ph H | 4-CN-1-Np

38-10. | 2-FPh Me|S |2,6-Np H |4-CN-1-Np

38-11. | 2-FPh Me | CH, | 1,4-Ph H | 4-CN-1-Np

38-12. | 2-FPh Me | CH, | 2,6-Np H | 4-CN-1-Np

38-13. | 2,4-diCIPh |Me |S | 1,4-Ph H | 4-CN-1-Np

38-14. | 2,4-diCIPh |Me|S |2,6-Np H | 4-CN-1-Np

38-15. | 2,4-diCIPh | Me | CH, | 1,4-Ph H | 4-CN-1-Np

38-16. | 2,4-diCIPh | Me | CH, | 2,6-Np H |4-CN-1-Np

38-17. | 4-(CF5)Ph  |Me |S | 14-Ph H | 4-CN-1-Np

38-18. | 4-(CF3)Ph |Me|S  |2,6-Np H |4-CN-1-Np

38-19. | 4-(CF3)Ph | Me | CH, | 1,4-Ph H |4-CN-1-Np

38-20. | 4-(CF3)Ph |Me | CH, |2,6-Np H | 4-CN-1-Np

38-21. | 2,4-diFPh  |Me|S |2-F-14-h |H |4-CN-1-Np

38-22. | 2,4-diFPh  |Me|CHy |2-F-14-h |H |4-CN-1-Np

38-23. |2.4-difFPh |H |S |14-Ph H |4-CN-1-Np

38-24. | 2,4-diFPh |Et |S |1,4-Ph H | 4-CN-1-Np

38-25. | 2,4-diFPh |Me|S |14-Ph Me |4-CN-1-Np

38-26. | 2,4-diFPh | Me | CH, | 1,4-Ph Me |4-CN-1-Np
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39-1. | 2,4-diFPh Me S 1,4-Ph H benztiazol-2-il
39-2. | 2,4-diFPh Me |CH, |1,4-Ph H benztiazol-2-il

40-1. | 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H | 2,4-diCI-Ph
40-2. | 2,4-diFPh Me | CH, | 1,4-Ph H | 2,4-diCI-Ph

411, 2,4-diFPh Me |S 1,4-Ph H 2-Cl-4-CF3-Ph
41-2. | 2,4-diFPh Me |CH, |1,4-Ph H 2-Cl-4-CF4-Ph

Az 1. tablazatban a kdvetkez6 roviditéseket hasznaljuk:

Me: metilcsoport, CN: cianocsoport (szénatomon at kapcsolodik),
Et: etilicsoport, Ph: fenilcsoport, 1,4-Ph: 1,4-feniléncsoport, Np: naftilcso-
port, 2,6-Np: 2,6-naftiléncsoport, Pir: piridilcsoport, Thz: tiazolilcsoport,
Tet: tetra.

igy példaul a tablazat szerinti 1-1. vegyulet az (la) képlettel, a 14-4.
vegyiilet a (Ib) képlettel és az 1-21. vegyulet a (Ic) képlettel azonosithato.

A példaszeriien felsorolt vegytiletek kozul elénydsek a kdvetkezOk-
ben emlitett sorszamu vegyuletek: 1-1., 1-2., 1-3., 1-4., 1-9., 1-11., 1-21 |
1-22., 2-1., 2-2., 2-3., 2-4,, 2-9., 2-11., 2-21., 2-22., 2-25., 3-1., 3-2., 3-3,,
3-4.,3-9,3-11.,3-21.,,3-22.,4-1.,4-2.,4-3., 44,49, 4-11., 4-21., 4-22
4-25., 5-1., 5-2., 5-3., 54, 5-9., 5-11., 5-21., 5-22, 6-1., 6-2., 6-3., 6-4.,
6-9., 6-11.,6-21.,6-22.,7-1.,7-2.,7-3.,7-4.,7-9., 7-11., 7-21., 7-22., 8-1.,
8-2., 8-3., 8-4., 8-9,, 8-11,, 8-21., 8-22., 9-1., 9-2,, 9-3,, 94, 9-9,, 9-11,
9-21.,9-22., 10-1., 10-2., 10-3., 10-4., 10-9., 10-11., 10-21., 10-22., 11-1.,
11-2.,11-3., 11-4.,11-9., 1111, 11-21, 11-22., 13-1., 13-2., 13-3,, 13-4.,
13-9., 13-11., 13-21., 13-22,, 14-1., 14-3., 15-1,, 156-3., 16-1., 16-2., 16-3.,
16-4., 16-9., 16-11., 16-21., 16-22., 17-1., 17-2.,, 17-3., 17-4., 17-9,,
17-11., 17-21., 17-22., 18-1., 18-2,, 18-3., 18-4., 18-9.,, 18-11., 18-21.,
18-22., 19-1., 19-2., 24-1., 24-2., 25-1., 26-1., 27-1., 27-2., 27-3., 27-4.,
27-9., 27-11., 27-21., 27-22., 28-1., 28-2., 28-3., 28-4., 28-9., 28-11,,
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28-21., 28-22., 29-1., 29-2., 29-3., 29-4., 29-9., 29-11., 29-21., 29-22.,
40-1.,40-2., 41-1. és 41-2.
Ezek kozul az (I) altalanos képletli vegyuletek kézil méginkabb
elényos vegyluletek a kévetkezok:
4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(2,2,3, 3-tetrafluorpropoxi)benzanilid (1-1. sor-
szamu vegydilet),
6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol- 1-il)-
propilJtio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)-2-naftoanilid (1-2.
sorszamu vegylilet),
4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)benzanilid (1-3. sorsza-
mu vegyllet),
4'-ciano-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (2-1. sorszamu vegydulet),
4'-ciano-6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-tria-
zol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (2-2. sorszamu vegyiilet),
4'-ciano-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (2-3. sorszamu vegyilet),
4'-ciano-6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-
-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (2-4. sorszamu vegydlet),
4'-ciano-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-tria-
zol-1-il)propilJtio]-1,3-dioxan-2-il]-3-fluorbenzanilid (2-21. sorszamu ve-
gyulet), |
4'-ciano-3-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)propilltio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (2-25. sorszamu vegyilet),
4'-(cianometil)-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)propiljtio]-1,3-dioxan-2-ilJbenzanilid (3-1. sorszamu ve-

gyulet),
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4'-kl6r-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-
-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-iljbenzanilid (4-1. sorszamu vegyilet),
4'-klor-6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-
-1-il)propilJtio]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (4-2. sorszamu vegytlet),
4'-klor-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 ,4-triazol-
-1-ihbutil}-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (4-3. sorszamu vegyilet),
4'-klor-6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-
-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il}-2-naftoanilid (4-4. sorszamu vegydlet),
4'-kl6r-3-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-
-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]lbenzanilid (4-25. sorszamu vegyiilet),
4-[5-[[2-(2 ,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-fluorbenzanilid (5-1. sorszamu vegyiilet),
6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-fluor-2-naftoanilid (5-2. sorszamu vegyiilet),
4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil}-1,3-dioxan-2-il}-4'-fluorbenzanilid (5-3. sorszamu vegytilet),
6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-fluor-2-naftoanilid (5-4. sorszamu vegydlet),
4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol- 1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(triffluormetil)benzanilid (6-1. sorszamu vegyii-
let),
6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetil)-2-naftoanilid (6-2. sorszamu ve-
gyulet),
4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetil)benzanilid (6-3. sorszamu vegyiilet),
6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)bu-

til]-1,3-dioxan-2-il]-4'- (trifluormetil)-2-naftoanilid (6-4. sorszamu vegytilet),
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4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetoxi)benzanilid (7-1. sorszamu ve-
gydlet),

6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetoxi)-2-naftoanilid (7-2. sorszamu
vegyilet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)bu-
til]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetoxi)benzanilid (7-3. sorszamu vegydilet),

6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)bu-
til}-1,3-dioxan-2-il]-4'- (trifluormetoxi)-2-naftoanilid (7-4. sorszamu vegy-
let),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol- 1-il)-
propil]tio]- 1,3-dioxan-2-il]-4'- (trifluormetiltio)benzanilid (8-1. sorszamu ve-
gytlet),

6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetiltio)-2-naftoanilid (8-2. sorszamti
vegyllet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)bu-
til}-1,3-dioxan-2-il]-4'- (trifluormetiltio)benzanilid (8-3. sorszamu vegydilet),

6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-triazol-1-il)bu-
til)-1,3-dioxan-2-il}-4'-(triftuormetiltio)-2-naftoanilid (8-4. sorszamu vegy-
let),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propiljtio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-metilbenzanilid (9-1. sorszamu vegytlet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-metilbenzanilid (9-3. sorszamu vegytilet),

4'-brom-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-tri-
azol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (10-1. sorszamu vegytilet),
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4'-brém-6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-tria-
zol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (10-2. sorszamu vegydilet),

4'-brém-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-tri-
azol-1-il)butil}-1,3-dioxan-2-iljbenzanilid (10-3. sorszamu vegyilet),

4'-brém-6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-tri-
azol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (10-4. sorszamu vegydilet),

3'-klér-4'-ciano-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)propilltio]-1,3-dioxan-2-iljbenzanilid (11-1. sorszamu ve-
gyulet),

3'-klér-4'-ciano-6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (11-2. sorszamu
vegyllet),

3'-klor-4'-ciano-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)butil)-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (11-3. sorszamu vegyii-
let),

3'-klor-4'-ciano-6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-
-1,2 4-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il}-2-naftoanilid (11-4. sorszamu ve-
gydlet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-nitrobenzanilid (13-1. sorszamu vegydlet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 ,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-nitrobenzanilid (13-3. sorszamu vegydlet),

4'-ciano-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-tria-
zol-1-il)propiljtio]l-1,3-dioxan-2-il-2',3',5',6'-tetrafluorjbenzanilid (14-1. sor-
szamu vegytilet),

4'-ciano-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-tria-
zol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il}-2',3',5',6'-tetrafluorbenzanilid (14-3. sorsza-

mu vegydilet),
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3',4'-diciano-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-
-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (15-1. sorszamu vegyilet),

3',4'-diciano-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-ilJbenzanilid (15-3. sorszamu vegyiilet),

4'-acetil-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)propil]Jtio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (16-1. sorszamu vegyiilet),

4'-acetil-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-
-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-iljbenzanilid (16-3. sorszamu vegyulet),

4'-acetoxi-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)propilltio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (17-1. sorszamu vegydilet),

4'-acetoxi-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (17-3. sorszamu vegylilet),

4'-ciano-2'-fluor-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (18-1. sorszamu ve-
gyulet),

4'-ciano-2'-fluor-6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (18-2. sorszamu
vegyllet),

4'-ciano-2'-fluor-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)butil}-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (18-3. sorszamu vegyu-
let),

4'-ciano-2'-fluor-6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il]-2-naftoanilid (18-4. sorszamu ve-
gyulet),

4'-karbamoil-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-
-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (24-1. sorszamu vegyiilet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol- 1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-jédbenzanilid (25-1. sorszamu vegyiilet),
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4-[N-[4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-
-1-il)propil]tio}-1,3-dioxan-2-iljbenzoillamino]benzoesav (26-1. sorszama
vegyilet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi- 1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-if)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-hidroxibenzanilid (27-1. sorszamu vegyiilet),

6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi- 1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-hidroxi-2-naftoanilid (27-2. sorszamu vegy-
let),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2, 4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4"-hidroxibenzanilid (27-3. sorszamu vegytilet),

6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4"-hidroxi-2-naftoanilid (27-4. sorszamu vegytilet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi- 1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propil]tio}-1,3-dioxan-2-il}-4'-(metanszulfonil)benzanilid (28-1. sorszamu
vegylulet),

6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propilJtio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(metanszulfonil)-2-naftoanilid (28-2. sorsza-
mu vegyiilet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol- 1-il)bu-
til]-1,3-dioxan-2-il}-4'-(metanszulfonil)benzanilid (28-3. sorszamu vegyii-
let),

6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)bu-
til]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(metanszulfonil)-2-naftoanilid (28-4. sorszamu ve-
gyulet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propiljtio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetanszulfonil)benzanilid (29-1. sor-

szamu vegyllet),
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6-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetanszulfonil)-2-naftoanilid (29-2.
sorszamu vegylilet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2, 4-triazol- 1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'~(trifluormetanszulfonil)benzanilid (29-3. sorszamu
vegylulet),

6-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetanszulfonil)-2-naftoanilid (29-4. sor-
szamu vegytlet),

2", 4'-diklor-4-[5-[[2-(2 4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-
-triazol-1-il)propilJtio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (40-1. sorszamu vegyiilet),

2',4'-dikl6r-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-
-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (40-2. sorszamu vegyiilet),

2'-klor-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-
-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetil)benzanilid (41-1) és

2'-kl6r-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-triazol-
-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il]-4"- (trifluormetil)benzanilid (41-2).

A felsorolt (1) altalanos képletii vegyuletek kéziil méginkabb elé-
nyGsek a kévetkezd vegytletek:

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propiljtio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)benzanilid (1-1. sor-
szamu vegyllet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol- 1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)benzanilid (1-3. sorsza-
mu vegyiilet),

4'-ciano-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-tria-
zol-1-il)propilltio]-1,3-dioxan-2-iljbenzanilid (2-1. sorszamu vegyllet),

4'-ciano-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-tria-

zol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (2-3. sorszamu vegytlet),
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4'-klor-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-
-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (4-1. sorszamu vegyulet),

4’-klor-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-triazol-
-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (4-3. sorszamu vegyiilet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi- 1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-fluorbenzanilid (5-1. sorszamu vegyiilet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il}-4'-fluorbenzanilid (5-3. sorszamu vegytilet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propiljtio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetil)benzanilid (6-1. sorszamu vegyu-
let),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetil)benzanilid (6-3. sorszamu vegydlet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetoxi)benzanilid (7-1. sorszamu ve-
gydlet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il}-4'-(trifluormetoxi)benzanilid (7-3. sorszamd vegyu-
let),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1 -il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetiltio)benzanilid (8-1. sorszamu ve-
gyulet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetiltio)benzanilid (8-3. sorszamu vegyi-
let),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-metilbenzanilid (9-1. sorszamu vegyllet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol- 1-il)-

butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-metilbenzanilid (9-3. sorszamu vegytilet),
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3'-kior-4'-ciano-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (11-1. sorszamu ve-
gyulet),

3'-klor-4'-ciano-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (11-3. sorszamu vegyii-
let),

4'-ciano-2'-fluor-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi- 1-metil-3-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-iljbenzanilid (18-1. sorszamu ve-
gyulet),

4'-ciano-2'-fluor-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-
-1,2,4-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (18-3. sorszamu vegyii-
let),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-ill-4'-hidroxibenzanilid (27-1. sorszamu vegyiilet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-hidroxibenzanilid (27-3. sorszamu vegyiilet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propilltio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(metanszulfonil)benzanilid (28-1. sorszamd
vegyllet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-
butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(metanszulfonil)benzanilid (28-3. sorszamu ve-
gyulet),

4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-1-il)-
propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetanszulfonil)benzanilid (29-1. sor-
szamu vegyullet),

4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-triazol- 1-il)-
butil}-1,3-dioxan-2-il]-4'- (trifluormetanszulfonil)benzanilid (29-3. sorszamu

vegylulet),
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2',4'-diklor-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2,4-tri-
azol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (40-1. sorszamu vegyllet),

2',4'-diklor-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2 4-tria-
zol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (40-2. sorszamu vegyiilet),

2'-klor-4-[5-[[2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-(1H-1,2 4-triazol-
-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4'- (trifluormetil)benzanilid (41-1) és

2'-klor-4-[5-[3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-(1H-1,2,4-triazol-
-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-il]-4'-(trifluormetil)benzanilid (41-2).

Az emlitett (1) altalanos képletl vegyiuletek kéziil a leginkabb elé-
nyések a kévetkezdk:

4'-ciano-4-[trans-5-[[(1R,2R)-2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi- 1-metil-3-
-(1H-1,2,4-triazol-1-il)propiljtio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (2-1. sorszamui
vegydulet),

4'-ciano-4-[trans-5-[(2S,3R)-3-(2,4-difluorfenil)-3-hidroxi-2-metil-4-
-(1H-1,2,4-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (2-3. sorszamu ve-
gyulet),

4'-klor-4-[trans-5-[[(1R,2R)-2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi- 1-metil-3-
-(1H-1,2,4-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (4-1) és

4'-k|ér—4-[trans—5-[(28,3R)-3-(2,4-dif|uorfeniI)-3-hi'droxi-2-metil-4-
-(1H-1,2,4-triazol-1-il)butil]-1,3-dioxan-2-illbenzanilid (4-3. sorszamu ve-
gydulet),

A talalmany szerinti (1) altalanos képletii vegyiletek egyszerien
elGallithatok a kovetkezékben ismertetésre keriild A. vagy B. médszer
szerint.

A. médszer
Az A. mbdszert az A. reakciovazlatban mutatjuk be, ez a médszer

az (l) altaldnos képletii vegylletek elballitasat teszi lehetévé. Az A. reak-
cibvazlatban Ar1, Ar2, X, R1, R2 és R3 jelentése a korabban megadott.
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Az A-1. |épés értelmében valamely (Il) altalanos képlett vegylulletet
vagy ennek valamelyik reakcioképes szarmazékat valamely (1) altalanos
képletli aminvegylilettel reagaltatjiuk, majd az A-2. Iépésben egy igy ka-
pott (IV) altalanos képletl vegyiletet valamely (V) altalanos képletli ve-
gyllettel reagaltatunk. Mindkét Iépést a kévetkezékben ismertetjiik.

Az A-1. Iépésben tehat (IV) altalanos képleti amid-szarmazékokat
allitunk el6 ugy, hogy valamely megfelels (Il) altalanos képletii karbon-
sav-szarmazékot vagy ennek reakcidképes szarmazékat valamely (Ill) &l-
talanos képletl aminvegyulettel reagaltatiuk k6zémbaés oldészerben.

A (ll) altalanos képlet(i karbonsav-szarmazékok kereskedelmi for-
galomban kaphaté vegytletek vagy a szakirodalombél jol ismert médsze-
rekkel el6allithatok. igy példaul egy (Il) altalanos képlet(i karbonsav-
szarmazék el6allithatd gy, hogy valamely Ar2(COgH), altalanos képlet
dikarbonsavat metilészterezésnek vetiink ala, az igy kapott észterezett
vegyiilet, azaz Ar2(CO,CH3) altalanos képletd vegyulet egyik észtercso-
portjat redukaljuk példaul egy Red-Al redukalészerrel, az igy kapott ter-
meket aktivalt mangandioxiddal oxidaljuk és végil a formil-észter-
szarmazékot, azaz az Ar2(CO,CH3)(CHO) altalanos képletli vegylletet
hidrolizisnek vetjuk ala.

A (Il1) altalanos képletli aminvegyiiletek kereskedelmi forgalomban
beszerezhet6k vagy a szakirodalombél e célra jol ismert modszerekkel
eléallithatok.

Az A-1. Iépésben hasznositott oldészer jellegét illetéen nincs kiils-
nosebb megkétés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a reakciéra és
képes legalabb egy bizonyos mértékben oldani a kiindulasi anyagokat. Az
ilyen oldoszerekre példaképpen megemlithetiink aprotikus oldbszereket,
példaul halogénezett szénhidrogéneket, igy példaul diklérmetant, kloro-
formot vagy 1,2-dikiéretant; aromas szénhidrogéneket, példaul benzolt,

toluolt vagy xilolt; étereket, példaul dietilétert vagy tetrahidrofurant: nitrile-
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ket, példaul acetonitrilt; egy vagy tébb nitrogénatomot tartaimazé hetero-
aril-tipusu bazikus vegytileteket, igy példaul piridint; vagy ezek elegyeit.
Az emlitett oldoszerek kézul elényés a halogénezett szénhidrogének, éte-
rek és heteroaril-tipusu, egy vagy tébb nitrogénatomot tartalmazé bazisok
hasznalata. Kulénésen elényds a diklormetan, tetrahidrofuran vagy piridin
hasznalata.

Ha az A-1. Iépésben valamely (Il) altalanos képletii karbonsav-
-szarmazékot hasznositunk, akkor egy kondenzaldszert is felhasznalunk.
Az ilyen kondenzaloszerek jellegét illetéen nincs kilénésebb megkébtés,
feltéve, hogy szokasosan alkalmazhaték a szerves szintetikus kémiaban
mint kondenzalészerek. Az ilyen kondenzalészerekre példaképpen meg-
emlithetiink karbodiimideket, igy példaul diciklohexilkarbodiimidet.

Ha az A-1. Iépésben valamely (ll) altalanos képleti vegylulet reak-
cioképes szarmazékat hasznositjuk, akkor az adott (1) altalanos képletl
vegydletet atalakitjuk valamely OHC-Ar2-COZ 4ltalanos kepletii reakcio-
képes szarmazékka (ebben az altalanos képletben Z jelentése kilép6
csoport, igy példaul halogénatom, azidocsoport, cianocsoport, az alkil-
részben 1-6 szénatomot tartalmazé alkilszulfoniloxicsoport, példaul
metanszulfoniloxicsoport, az alkilrészben 1-6 szénatomot tartalmazo
halogénalkilszulfoniloxicsoport, igy példaul trifluormetanszulfoniloxicso-
port, az alkilrészben 1-6 szénatomot tartalmazé alkanoiloxicsoport, igy
példaul pivaloiloxicsoport, vagy egy heteroarilcsoport, igy példaul imida-
zolilcsoport vagy triazolilcsoport) vagy valamely (OHC-Ar2-C0),0 altala-
nos képletl karbonsavaldehiddé. Az A-1. reakciolépést ilyenkor ugy haijt-
juk vegre, hogy az emlitett reakciéképes szarmazékok valamelyikét va-
lamely megfelel6 (11l) altalanos képletii aminvegyulettel reagaltatjuk egy
bazis, igy példaul trietilamin, diizopropiletilamin, piridin vagy 4-(N,N-dime-

tilamino)piridin jelenlétében.
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szerves fazist vizzel mossuk és végul beparoljuk, a kivant vegyiletet
kapva.

Az A-2. lépés végrehajtasa soran valamely (IV) altalanos képletd
aldehid-szarmazékot valamely (V) altalanos képletti alkohol-szarmazék-
kal reagaltatunk egy acetalizaciés reagens jelenlétében egy ké6zémbos
oldészerben, az A-2. Iépés szerinti reakcid soran képzddé vizet a reak-
cicelegybél a reakcié soran eltavolitva.

Az A-2. lépésben valamely (V) altalanos képlet(i alkohol-szarmazék
helyett hasznosithatjuk ennek valamelyik séjat vagy valamely (VI) altala-
nos képletli vegyiletet (az utébbi képletben Ar1, R1 és X jelentése a ko-
rabban megadott és R7 jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy 6-14
szénatomos arilcsoport).

R7 jelentésében az "1-6 szénatomos alkilcsoport" kifejezés alatt
egyenes vagy elagazo lancd, 1-6 szénatomot tartalmazé alkilcsoportokat
értlink. Az ilyen csoportokra példaképpen megemlithetjiik a kovetkezdket:
metil-, etil-, propil-, izopropil-, butil-, izobutil-, szek-butil-, terc-butil-, pentil-,
izopentil-, 2-metilbutil-, neopentil-, 1-etilpropil-, hexil-, izohexil, 4-metilpen-
til-, 3-metilpentil-, 2-metilpentil-, 1-metilpentil-, 3,3-dimetilbutil-, 2 2-dime-
tilbutil-, 1,1-dimetilbutil-, 1,2-dimetilbutil-, 1,3-dimetilbutil-, 2,3-dimetilbutil-
vagy 2-etilbutilcsoport. Elényések az 1-4 szénatomot tartalmazo, egyenes
vagy elagazo lancu alkilcsoportok.

R7 jelentésében a "6-14 szénatomos arilcsoport" kifejezés alatt
6-14 szénatomot tartalmazdé aromas szénhidrogén-csoportokat, igy pél-
daul a fenil-, indenil-, naftil- vagy antracenilcsoportot, elénydsen a fenil-
csoportot értjik. Az emlitett arilcsoport adott esetben kondenzalva lehet
egy, 3-10 szénatomot tartalmazé cikloalkilcsoporttal, igy példaul 2-inda-
nilcsoport lehet.

Az emlitett csoportok kozil R7 jelentése elénydsen fenilcsoport.

Az (V) altalanos képletl alkohol-szarmazékok eldallithatok a Hei-8-
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333350 es Hei-11-80135 szam( japan szabadalmi publikacidkban ismer-
tetett modszerekkel vagy az ott ismertetett modszerekhez hasonlé méd-
szerekkel.

A (V1) altalanos képletl vegyiletek elallithatok mint koztitermékek
a fentiekben emlitett szabadalmi publikaciékban ismertetett (V) altalanos
kepletl alkohol-szarmazékok eléallitasa soran. Az (V) altalanos képletii
alkohol-szarmazékok séi elGallithatok ugy, hogy eltavolitiuk egy megfelels
(V1) altalanos keépletli vegyiilet védécsoportjat.

Az (V) éltalanos képletii alkohol-szarmazékok két primer hidroxil-
csoportja adott esetben meg lehet védve egy tri(1-6 szénatomos)alkilszi-
lilcsoporttal, mely csoport esetében egy szilikonatom harom 1-6 szén-
atomos alkilcsoporttal szubsztitualt, ilyen csoport lehet példaul a trimetil-
szilil-, trietilszilil-, triizzopropilszilil-, dimetilizopropilszilil-, dietilizopropilszilil-
vagy terc-butildimetilsziliicsoport, elényssen a trimetilszililcsoport.

A (IV) altalanos képletii aldehid-szarmazék mennyiségére vonat-
koztatva az (V) altalanos képlet(i alkohol-szarmazék mennyisége 0,5 mol-
ekvivalens és 2 molekvivalens, elényésen 0,9 molekvivalens és 1,2 mol-
ekvivalens kozétti lehet.

Az A-2. Iépésben hasznositott olddszer jellegét illetéen nincs kilo-
nésebb megkétés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a reakciora és
legalabb egy bizonyos mértékben képes oldani a kiindulasi anyagokat. Az
ilyen oldészerekre megemlithetiink példaképpen aprotikus olddszereket,
példaul halogénezett szénhidrogéneket, igy példaul dikiormetant, kloro-
formot vagy 1,2-dikloretant; aromas szénhidrogéneket, igy példaul ben-
zolt, toluolt vagy xilolt; étereket, igy példaul dietilétert vagy tetrahidrofu-
ran. Elényds oldészerek a halogénezett szénhidrogének vagy éterek, k-
l6nésen elényods a diklormetan vagy tetrahidrofuran.

Az A-2. lépésben hasznositott acetalizacios reagensekre példa-

képpen megemlithetiink szervetlen savakat, igy példaul hidrogénkloridot,
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kénsavat vagy salétromsavat; ’Lewis-savakat, igy példaul boértrifluoridot,
cinkkloridot, magnéziumbromidot, titantetrakloridot vagy aluminiumklori-
dot; szulfonsavakat, igy példaul metanszulfonsavat, benzolszulfonsavat,
p-toluolszulfonsavat, kamforszulfonsavat vagy trifluormetanszulfonsavat:
karbonsavakat, igy példaul hangyasavat, ecetsavat, trifluorecetsavat,
oxalsavat vagy citromsavat; és szililez6szerként példaul klortrimetilszilant
vagy trimetilszililtrifluormetanszulfonatot; elényésen szulfonsavakat: és a
leginkabb elénydsen a p-toluolszulfonsavat.

Az (V) altalanos képletli alkohol-szarmazék mennyiségére vonat-
koztatva az acetalizacios reagens mennyisége 1 molekvivalens és 3 mol-
ekvivalens kézétti lehet. Ha az aldehid-szarmazék egy bazikus csoportot
tartalmaz, szilkséges egy sav alkalmazasa, amelynek mennyisége az
emlitett bazikus csoport mennyiségével lényegében ekvivalens.

A reakcié soran képz6dott vizet eltavolithatiuk a reagaltatashoz
hasznalt oldoszer azeotrop desztillalasaval, csokkentett nyomason vég-
zett elparologtatassal vagy egy dehidratalé reagenst, igy példaul moleku-
laszitakat alkalmazva.

Az A-2. Iépésben a reakciohmérséklet kilonbézé tényezoktol, igy
peldaul az acetalizacios reagenstdl, a kiindulasi anyagtol és az oldoszer-
tél flgg. Rendszerint azonban ez a hémérséklet 0 °C és a reagaltatashoz
hasznalt oldészer forraspontja kdzétti, elénydésen 5 °C és 40 °C kozétti,

Az A-2. lépésben a reakcitidé szamos tényezétdl, igy példaul az
acetalizacids reagenstdl, a kiindulasi anyagtél, az olddszertél és a reak-
cihdmeérséklettél fiigg, rendszerint azonban 0,5 6ra és 24 6ra, elényésen
1 6ra és 5 o6ra koz6tti id6 elegendének bizonyul.

Az A-2. |épés szerinti reakcié befejezédése utan a reakcidelegyet
peldaul vizes natriumhidrogénkarbonat-oldattal semlegesitjuk, majd az
el6allitani kivant (1) altalanos képletii vegyiiletet a reakcioelegybél szoka-

sos moédszerek valamelyikével elkllénitjiik. Igy példaul a reakciéelegyet
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vagy a reakcioelegy betdményitése utjan kapott maradékot megosztjuk
viz és egy, vizzel nem elegyedd szerves oldoszer k6zott, majd a kapott
szerves fazist vizzel mossuk és betéményitjik, a kivant terméket kapva.

Az igy kapott (1) altalanos képletii terméket kivant esetben hagyo-
manyos maodon tovabbi tisztitdsnak vethetjiik ala, igy példaul atkristalyo-
sitasnak, atcsapatasnak vagy kromatografalasnak.

Jarulékosan, ha az A-2. Iépés szerinti termék véddécsoportot tartal-
maz, akkor ezt a terméket az eldallitani kivant (1) altalanos képleti vegyi-
lette alakitjuk a véd6écsoport eltavolitasa Gtjan.

A védécesoport eltavolitasara szolgald reakcio kérilményei a védé-
csoport jellegétdl fuggnek. A védéesoport eltavolitasara szolgald reakcid
végrehajthat6 az e célra jol ismert hagyomanyos modszerekkel, igy pél-
daul a Greene, P. W. és Wuts, P. G. M. szerkesztésében megjelent
"Protective Groups in Organic Synthesis" cimli konyv 2. kiadasaban (a
kdnyv megjelent 1991-ben a John Wiley & Sons, Inc. kiadd gondozasa-
ban) ismertetett hagyomanyos médszerrel.

B. médszer
A B. médszer egy tovabbi eljarast reprezental az (1) altalanos kép-

letl vegyiletek el6allitdsara. Ezt a médszert a B. reakcidvazlatban mutat-
juk be. Ebben a reakcidvazlatban Ar1, Ar2, X, R1, R2 és R3 jelentése a
korabban megadott, mig R8 jelentése 1-6 szénatomot tartalmazo alkil-
csoport vagy 6-14 szénatomot tartalmazé arilcsoport.

R8 jelentésében az "1-6 szénatomot tartalmazé alkilcsoport" kifeje-
zés alatt egyenes vagy elagazo lancu-, 1-6 szénatomot tartalmazo alkil-
csoportokat értiink. Az ilyen csoportokra példaképpen megemlithetjik a
kévetkezé csoportokat: metil-, etil-, propil-, izopropil-, butil-, izobutil-,
szek-butil-, terc-butil-, pentil-, izopentil-, 2-metilbutil-, neopentil-, 1-etilpro-
pil-, hexil-, izohexil-, 4-metilpentil-, 3-metilpentil- 2-metilpentil-, 1-metil-
pentil-, 3,3-dimetilbutil-, 2,2-dimetilbutil-, 1,1-dimetilbutil-, 1,2-dimetilbutil-,
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1,3-dimetilbutil-, 2,3-dimetilbutil- vagy 2-etilbutilcsoport. Elény6sek az
egyenes vagy elagazo lancu, 1-4 szénatomot tartalmazé alkilcsoportok.

A "6-14 szénatomot tartalmazé arilcsoport” kifejezés alatt aromas
szénhidrogén-csoportokat, igy példaul a fenil-, indenil-, naftil- vagy antra-
cenilcsoportot, elénydsen a fenilcsoportot értjiik.

A felsorolt csoportok kéziil R8 jelentése elényésen metilcsoport.

A B. modszer értelmében tehat valamely (V) altalanos képleti al-
kohol-szarmazékot valamely (V1) altalanos képletl vegyilettel reagalta-
tunk egy acetalizalészer jelenlétében k6z6mbds olddszerben, a korabbi-
akban emlitett A-2. lépésnél ismertetett moédszerhez hasonlé médon el-
jarva, tovabba a reakci6é soran képzdd6 vizet a reakcidelegybdl eltavolit-
juk, egy megfelelé (VIII) altalanos képletli vegylletet kapva (ez a lépes
tehat a B-1. lépés). Ezt kovetéen egy (VIII) altalanos képletl vegyuletet
valamely (l1l) altalanos képletli aminnal reagaltatunk egy aktivaloszer je-
lenlétében kdézombos oldoszerben, egy megfeleld (1) altalanos képlet
célvegylletet kapva (ez a l1épés a B-2. lepés).

A B-1. Iépésben tehat valamely (VIII) altalanos képletl dioxan-szar-
mazékot allitunk elé ugy, hogy valamely (V) altalanos képleti alkohol-
szarmazékot valamely (VII) altalanos képletl aldehidvegytulettel reagalta-
tunk egy acetalizaloszer jelenlétében k6z6mbds oldészerben, és a reak-
ci6 soran a reakciéelegyben képzddo vizet eltavolitjuk.

A (VII) altalanos képletl aldehidvegyiiletek kereskedelmi forgalom-
ban beszerezhetdk vagy a szakirodalombol e célra j6l ismert médszerek-
kel eldallithatok. igy példaul egy (Vi) altalanos képletli aldehid-vegyulet
elallithaté agy, hogy valamely Ar1(CO,H), altalanos képletl dikarbon-
sav-szarmazékot metilészterezésnek vetiink ala, a kapott Ar2(CO,CH3),
altalanos képletli észter-szarmazék egyik észtercsoportjat redukaljuk peél-
daul Red-Al jelzés(i vegyllettel, ezt kdvetben pedig az igy kapott kozti-

terméket aktivalt mangandioxiddal oxidaljuk.
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Ez a miiveletsor végrehaijthatd az A-2. I1épésnél ismertetett mod-
szerhez hasonlé médon.

A B-2. lépés végrehajtasa soran valamely (Vi) altalanos keépleti
vegylletet valamely (lll) altalanos képlet(i vegyulettel reagaltatunk egy
aktivaloszer jelenlétében k6z6mbds oldészerben.

A B-2. Iépésben alkalmazott oldészer jellegét illetéen nincs kilono-
sebb megkétés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a reakciora és leg-
alabb egy bizonyos mértékben képes oldani a kiindulasi anyagokat. Az
ilyen oldészerekre példaképpen megemlithetiink aprotikus oldészereket,
igy példaul halogénezett szénhidrogéneket, példaul diklormetant, kloro-
formot vagy 1,2-dikloretant; aromas szénhidrogéneket, igy példaul ben-
zolt, toluolt vagy xilolt; étereket, igy példaul dietilétert vagy tetrahidrofu-
rant; vagy ezek elegyeit. Ezek kozil az oldészerek kozil eldnyds oldo-
szerek a halogénezett szénhidrogének, kulénésen elényés a toluol.

A B-2. Iépésben alkalmazott aktivaloszer jellegét illetéen nincs ku-
lbnésebb megkoétés, feltéve, hogy szokasosan hasznalhaté mint reagens
egy észter amidda alakitasara a szerves szintetikus kémiaban. Az ilyen
aktivaloszerekre példaképpen megemlithetiink (révid szénlancu)alkilalu-
minium-vegyuleteket, igy példaul trimetilaluminiumot vagy trietilalu-
miniumot: alkalifémcianidokat, igy példaul natriumcianidot; egy vagy tébb
nitrogénatomot és hidroxilcsoportot tartalmazé aromas heterociklusos ve-
gyuleteket, igy példaul a 2-hidroxipiridint; bazisokat, igy példaul a natri-
ummetilatot vagy butillitiumot; vagy halogénezett borvegyileteket, igy
példaul bortribromidot. Az emlitett aktivalészerek kdzil elonyosek a (rovid
szénlancu)alkilaluminium-vegyuletek, kilénésen elényés a trimetilalumi-
nium.

A B-2. Iépésben alkalmazott aktivalészer mennyisége a (VIII) alta-

lanos képletli észter-szarmazék mennyiségére vonatkoztatva 1 molekvi-
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valens és 5 molekvivalens, elényésen 1,5 molekvivalens és 3,0 molekvi-
valens k6zotti.

A (II1) altalanos képletli aminvegyilet mennyisége a (VIli) altalanos
képlet(i észter-szarmazék mennyiségére vonatkoztatva 0,5 molekvivalens
és 5 molekvivalens, elényésen 0,9 molekvivalens és 2,5 molekvivalens
kozaotti.

A B-2. lépésben a reakcibhomérséklet szamos tényez6tél, igy pél-
daul az aktivalészertdl, a kiindulasi anyagtol és az oldészertél fugg. Alta-
laban szobahdmérséklet és a reakcidelegy forraspontja, elényésen 50 °C
és 90 °C ko6zotti hdmérsékleten dolgozunk.

A B-2. lépésben a reakcioidé szamos tényezétdl, igy példaul az
aktivaldoszertél, a kiindulasi anyagtél, az oldészertél és a reakciohémer-
séklettdl fugg, rendszerint azonban 0,5 6ra és 24 ¢ra, elénydsen 1 6ra és
5 6ra kozotti id6é elegendének bizonyul.

A B-2. lépés szerinti reakcid befejezddése utan a reakcidelegyhez
példaul vizes natriumhidrogénkarbonat-oldatot adunk az aktivaldszer f6-
l6slegének elbontasa céljabol, majd a kivant (1) altalanos képletl vegyule-
tet a reakcioelegybél szokasos médon elkildnitjak. igy példaul ugy jarunk
el, hogy a reakciéelegyet vagy a reakciéelegy betémeényitése utan kapott
maradékot megosztjuk viz és egy, vizzel nem elegyed6 szerves oldoszer
koézott, majd a szerves fazist vizzel mossuk és ezutan beparoljuk, a kivant
terméket kapva.

Egy igy kapott () altalanos képleti termék ezutan kivant esetben
tovabb tisztithatdé hagyomanyos modszerekkel, igy példaul atkristalyosi-
tassal, atcsapatassal vagy kromatografalassal.

Megjegyezzik tovabba, hogy ha a B-2. |épésben kapott termek ve-
décsoportot tartalmaz, akkor ez a termék ugy alakithat6 at az (1) altalanos
képletii célvegyuletté, hogy a védbcsoportot eltavolitjuk az A. modszernél

ismertetett mdédszerekhez hasonlé médon.
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A talalmany szerinti (1) altalanos képletl vegylletek gydgyaszatilag
elfogadhaté prodrugjai eléallithatok a szakirodalombdl e célra jol ismert
modszerekkel. Ezek k6zlll a gyégyaszatilag elfogadhatd prodrugok kézil
ktilonb6z6 acil-szarmazékok eldallithatdk egy megfeleld (1) altalanos kép-
leti vegytulet hidroxilcsoportjanak szokasos moédon végzett acilezése ut-
jan.

A talalmany szerinti (1) altalanos képletii vegyiletek vagy gyégya-
szatilag elfogadhat6é prodrugjaik atalakithatok gyégyaszatilag elfogadhato
sokka egy savval vagy bazissal olddszerben végzett kezelés utjan.

Az e célra alkalmazott oldészerek jellegét illetben nincs kilénésebb
megkotés, igy példaul hasznalhatunk aromas szénhidrogéneket, példaul
benzolt; halogénezett szénhidrogéneket, példaul diklormetant vagy kloro-
formot; étereket, példaul dietilétert, tetrahidrofurant vagy dioxant; észtere-
ket, példaul etilacetatot; alkoholokat, példaul metanolt vagy etanolt; keto-
nokat, példaul acetont; nitrileket, példaul acetonitrilt; szénhidrogeneket,
példaul hexant vagy ciklohexant; vagy ezek elegyeit.

A soOk eléallitasahoz hasznalatos savak jellegét illetéen nincs kilo-
nésebb megkoétés, feltéve, hogy gydgyaszatilag elfogadhatdak. Az ilyen
savakra példaképpen megemlithetiink szervetlen savakat, igy példaul sé-
savat, hidrogénbromidot, kénsavat vagy salétromsavat; karbonsavakat,
példaul ecetsavat, fumarsavat, maleinsavat, oxalsavat, malonsavat, bo-
rostyankdsavat, citromsavat vagy almasavat;, szulfonsavakat, példaul
metanszulfonsavat, etanszulfonsavat, benzolszulfonsavat vagy toluolszul-
fonsavat, vagy aminosavakat, példaul glutaminsavat vagy aszparagin-
savat.

A soOk eléallitasahoz alkalmazott bazisokat illetéen sincs kuléné-
sebb megkétés, feltéve, hogy ezek gydgyaszatilag elfogadhatd bazisok.
Az ilyen bazisokra példaképpen megemlithetjik alkaliféemek (igy példaul

litium, natrium vagy kalium) hidroxidjait vagy karbonatjait; alkaliféldfémek
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(igy példaul kalcium vagy magnézium) hidroxidjait vagy karbonatjait; am-
moniat; valamint szerves aminokat, igy példaul trietilamint, diizopropil-
amint vagy ciklohexilamint.

Az el6allitani kivant so rendszerint elklidnitheté a megfelels (1) al-
talanos képlet(i vegylilet és a sav vagy bazis oldatabdl kristalyként vagy
porként ugy, hogy ahhoz az oldathoz, amelyben a s6 oldva van, olyan ol-
doszert adagolunk, amelyben az adott s6 nem képes oldédni. igy csapa-
dékot kapunk. Tovabbi lehetéség az, hogy az eldallitani kivant sét tartal-
maz6 oldatbol az oldészert elparologtatjuk.

A talalmany szerinti (I) altalanos képletl vegyiletek és gyogyaszati-
lag elfogadhaté soéik kivaléo antifungalis aktivitast mutatnak szamos
eumycetes gombaval szemben. Az ilyen eumycetesekre peldaképpen a
kovetkezd specieseket emlithetjuk: Candida, Aspergillus, Cryptococcus,
Mucor, Histoplasma, Blastomyces, Coccidioides, Paracoccidioides, Tri-
chophyton, Epidermophyton, Microsporum, Malassezia, Psuedalle-
scheria, Sporothrix, Rhinosporidium, Fonsecaea, Wangiella, Phialofora,
Exophiala, Cladosporium, Alternaria, Aureobasidium, Chaetomium, Cur-
vularia, Drechslera, Mycocentrospora, Phoma, Hendersonula, Scytali-
dium, Corynespora, Leptospheria, Madurella, Neotestudina, Scedospo-
rium, Pyrenochaeta, Geotrichum, Trichosporon, Chrysosporium, Cop-
rinus, Schizophyllum, Pneumocystis, Conidiobolus, Basidiobolus, Paecilo-
myces, Penicillium, Acremonium, Fusarium, Scopulariopsis, Saccha-
romyces, Cephalosporium, Loboa, Rhizopus, Rhizomucor vagy Absidia.

Valamely (1) altalanos képletl vegytlet gyégyaszatilag elfogadhaté
prodrugja a kivalé antifungalis aktivitassal bird (1) altalanos képleti vegyii-
letet vagy sojat adja kémiai vagy biologiai hasitasi reakcioban (példaul
hidrolizisben) a kezelt ember vagy allat szervezetében. igy tehat a talal-
many szerinti (1) altalanos képletl vegyuletek, az ezeknek megfelel pro-

drugok és mindezek gyégyaszatilag elfogadhaté so6i felhasznalhatok
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gyogyszer-hatéanyagként mint antifungalis agensek. A talalmany szerinti
() altalanos képlet(i vegyiletek, prodrugjaik vagy séik beadhaték 6nma-
gukban vagy a gyoégyszergyartasban szokasosan hasznalt hordozé-
és/vagy egyéb segédanyagokkal kombinacioban példaul olyan dozis-
formakban, mint a tablettak, kapszulak, granulak, porok vagy szirupok
oralis beadas esetén, illetve példaul injekcié formajaban parenteralis be-
adas esetén. A talalmany szerinti gyégyaszati készitmények a szakiroda-
lombdl e célra jol ismert médszerekkel allithatok eld, adalékanyagként
példaul gyoégyszergyartasi segédanyagokat, kdtdanyagokat, szétesést
elésegité anyagokat, csusztatokat, stabilizatorokat, izesitészereket,
szuszpendaldszereket, higitészereket és oldészereket hasznalva.

A hasznosithaté segédanyagokra példaképpen megemlithetiink
cukor-szarmazékokat, igy példaul a laktdzt, szachardozt, glikozt, mannitot
vagy szorbitot; keményit6-szarmazékokat, igy példaul a kukoricakemé-
nyitét, burgonyakeményitét, o-keményitdt, dextrint vagy karboximetil-
keményitét; celluldz-szarmazékokat, igy példaul a kristalyos cellulézt,
alacsony szubsztituciés foku hidroxipropilcellulézt, hidroxipropilmetil-
cellulozt, karboximetilcellulézt és belsbleg térhaldsitott natriumkarboxi-
metilcellul6zt; gumiarabikumot; dextrant; pullulant; szilikat-szarmazéko-
kat, igy példaul a kénnyl kovasavanhidridet, szintetikus aluminiumszilika-
tot vagy magnéziumaluminat-metaszilikatot; foszfat-szarmazékokat, igy
példaul kalciumfoszfatot; karbonat-szarmazékokat, igy példaul kalcium-
karbonatot; és szulfatokat, igy példaul kalciumszulfatot.

A koétéanyagokra példaképpen megemlithetjik a fentiekben emlitett
segédanyagokat, tovabba a zselatint, polivinilpirrolidont vagy macrogol-t.

A szetesést elosegitd anyagokra peéldaképpen megemlithetjik a
fentiekben emlitett segédanyagokat, tovabba kémiailag médositott kemé-
nyit6- vagy celluléz-szarmazékokat, igy példaul a natrium-kroszkarmel-

l6zt, natriumkarboximetilkeményitét vagy térhalositott polivinilpirrolidont.
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A csUsztatokra példaképpen megemlithetjik a talkumot; sztearin-
savat; fémsztearatokat, példaul a kalciumsztearatot vagy magnézium-
sztearatot; kolloid sziliciumdioxot; veegum-t; gyantakat, igy példaul a
méhviaszt vagy a cetvel6t; bérsavat; glikolt; karbonsavakat, igy példaul
fumarsavat vagy adipinsavat; natriumkarboxilatokat, igy példaul natrium-
benzoatot; szulfatokat, igy példaul natriumszulfatot; leucint; laurilszulfato-
kat, igy példaul natriumlaurilszulfatot vagy magnéziumlaurilszulfatot; ko-
vasav-szarmazékokat, igy példaul kovasavanhidridet vagy kovasav-hidra-
tot; valamint keményité-szarmazékokat, igy példaul a segédanyagok
kapcsan emlitett keményitd-szarmazékok valamelyikét.

A stabilizatorokra példaképpen megemlithetjik a para-hidroxiben-
zoesav-észter-szarmazékokat, igy példaul a metilparabént vagy propil-
parabént; alkohol-szarmazékokat, igy példaul a klérbutanoit, benzil-
alkoholt vagy fenetilalkoholt; benzalkéniumkloridot; fenol-szarmazékokat,
igy példaul a fenolt vagy krezolt; timerozalt; ecetsavanhidridet és szorbin-
savat.

Az izesitészerekre példaképpen megemlithetiink édesitbket, sava-
nyitészereket vagy egyéb izanyagokat, amelyek mindegyikét e célra szo-
kasosan alkalmaznak.

A szuszpendalbészerekre példaképpen megemlithetjik a polysor-
bate 80 markanevi anyagot vagy a natriumkarboximetilcelluldz nevi
anyagot.

A gyogyaszati készitményekhez hasznositott olddészerekre példa-
képpen megemlithetjuk a vizet, etanolt és glicerint.

Valamely talalmany szerinti (1) altalanos képlet(i vegylet vagy en-
nek gyégyaszatilag elfogadhatdé prodrugja vagy ezek valamelyikének
gydégyaszatilag elfogadhaté sbja esetében a konkrét esetben alkalmazott
dozis szamos tényez6tdl, igy példaul a beteg koratdl és szimptémaitédl
fugg. Ordlis beadas esetén a célszer(i dozisszint legalabb 1 mg, elényé-
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sen 5 mg és legfeliebb 2000 mg, elényésen 1000 mg kozétt valtozik fel-
ndtt esetében naponta egyszeri beadassal. Intravénas beadas esetén a
célszerli dozisszint legalabb 0,1 mg, elényésen 0,5 mg és legfeljebb 600
mg, elénydsen 500 mg kézétt valtozik felnétt esetén naponta egyszeri
beadassal. A talalmany szerinti () altalanos képletl vegylletek, gyégya-
szatilag elfogadhaté prodrugjaik vagy ezek gyogyaszatilag elfogadhaté
sOi beadhatdk egyetlen dézisegység formajaban vagy kivant esetben a
doézis feloszthatd célszerlien hasznosithato kisebb egyseégekre, amelyek
naponta 1-6 alkalommal keriilnek beadasra, a beteg szimptomaitél fug-
gben.

A talaimanyt kézelebbrél a kévetkezd példakkal, kisérleti példakkal
és gyogyszerkészitmény-eldallitasi példakkal kivanjuk megvilagitani,
anélkil azonban, hogy a talalmany oltalmi kérét ezekre a példakra korla-

toznank.

1. péida
(1) képleti 4-[transz-5-[[(1R, 2R)-2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-metil-3-

-(1H-1,2,4-triazol-1-il)propil]tio]-1,3-dioxan-2-il]-4*-(2,2, 3, 3-tetrafluor-
propoxi)benzanilid és (1/a) képleti cisz-izomerfe (1-1. sorszama vegyiilet)
(1) 5,0 g (33,3 mmol), kereskedelmi forgalomban beszerezhet6 4-
-formilbenzoesavat feloldunk 100 ml vizmentes tetrahidrofuran és 1 ml
vizmentes N,N-dimetilformamid elegyében, majd az igy kapott oldatot ke-
verés kdzben 0 °C hdmérsekletre leh(itjik. Ezutan az oldathoz hozza-
adunk cseppenként 3,8 ml (43,3 mmol) oxalilkloridot, majd a reakcioele-
gyet szobahOmeérsekleten 30 percen at, majd ezt kévetden 40 °C hémér-
sékleten 20 percen at keverjik. A reakcidelegyet ezutan csékkentett
nyomason, majd vakuumban beparoljuk, amikor 4-formilbenzoilkloridot
kapunk. 8 ml vizmentes tetrahidrofuranban feloldunk 646 mg (2,9 mmol),
a Chem. Pharm. Bull., 44(2), 314 (1996) szakirodalmi helyen ismertetett

modon eldallitott 4-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)anilint és 1,21 mi (7,0 mmol)
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N,N-diizopropiletilamint, majd az igy kapott reakciéelegyet 0 °C hémér-
sékletre keverés kdzben lehlitjik. A reakciéelegyhez ezutan hozzaadjuk
561 mg (3,33 mmol), az elé6zéekben ismertetett modon eldallitott 4-formil-
benzoilklorid 2 ml vizmentes tetrahidrofurannal készult oldatat, majd az
igy kapott reakcidelegyet szobahémérsékleten 17 6ran at és ezutan 40
°C hémérsékleten 20 percen at keverjik. Ezen id6 elteltével a reakcio-
elegyhez jeges furdében telitett vizes natriumhidrogénkarbonat-oldatot
adunk, majd az igy kapott vizes elegyet megosztjuk etilacetat és viz ko-
z6tt. A szerves fazist egymas utan 0,5 N vizes sosavoldattal, telitett vizes
natriumhidrogénkarbonat-oldattal, vizzel és telitett vizes natriumklorid-
oldattal mossuk, vizmentes magnéziumszulfat féIétt szaritjuk és csékken-
tett nyomason beparoljuk. A kristalyos maradékot etilacetat és hexan ele-
gyebdl atkristalyositjuk, amikor 634 mg (62 %) mennyiségben 152 °C ol-
vadaspontt, halvanysarga szinl kristalyok alakjaban 4-formil-4'-(2,2,3,3-
-tetrafluorpropoxi)benzanilidet kapunk.

NMR-spektrum (400 MHz, CDCI3) § ppm: 4,37 (2H, t, J=12 Hz),
6,07 (1H, tt, J=53, 5 Hz), 6,97 (2H, d, J=9 Hz), 7,61 (2H, d, J=9 Hz), 7,77
(1H, s), 8,03 (4H, s), 10,12 (1H, s).

IR-spektrum v max (KBr) cm-1: 3329, 1699, 1649, 1256, 1108.

Tomegspektrum m/z (El): 355 (M*), 133 (100 %), 105.

(2) 300 mg (0,84 mmol), az 1. példa (1) Iépésében ismertetett mo-
don elGallitott 4-formil-4'-(2,2,3,3-tetrafluorpropoxi)benzanilid, 253 mg
(0,70 mmol), a Hei-8-333350 szamu japan kézrebocsatasi iratban ismer-
tetett modon elGallithatd (2R,3R)-2-(2,4-difluorfenil)-3-[[1-(hidroximetil)-2-
-hidroxietil]tio]-1-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-2-butanol és 160 mg (0,84 mmol)
p-toluolszulfonsav-monohidrat 10 ml vizmentes tetrahidrofuran és 5 mi
vizmentes diklérmetan elegyével készilt keverékéhez hozzaadunk 3 g 4A
meéretli molekulaszitat, majd az igy kapott reakcidelegyet szobahémér-
sékleten két napon at keverjilk. Ezutan a reakcielegyhez 0 °C hémér-
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sékleten vizes natriumhidrogénkarbonat-oldatot adunk, majd a reakcié-
elegyet sz(irjik a molekulaszita eltavolitasa céljabol. A sz(irletet megoszt-
Juk etilacetat és viz k6z6tt, majd a szerves fazist telitett vizes natriumklo-
rid-oldattal mossuk, vizmentes magnéziumszulfat f6l6tt szaritjuk és csoék-
kentett nyomason beparoljuk. A kapott olajos maradékot szilikagél-
oszlopon kromatografias tisztitasnak vetjik ala, elualoszerként etilacetat
és hexan 2:1 térfogataranyu elegyét hasznalva. igy 87 mg (18 %) meny-
nyisegben a cim szerinti vegyulet transz-izomerjét kapjuk fehér szind, szi-
lard anyagként, majd etilacetat és hexan 4:1 térfogataranyu elegyét mint
elualészert hasznositva 55 mg (11 %) mennyiségben a megfelelé cisz-
izomert kapjuk szintelen olajként. A transz-izomert atkristalyositjuk etil-
acetat és izopropiléter elegyébél, amikor 156 °C olvadaspontu, fehér szi-
nd, porszer( kristalyokat kapunk.

Transz-izomer:

NMR-spektrum (400 MHz, CDCl3) 6 ppm: 1,21 (3H, d, J=7 Hz),
3,36 (1H, q, J=7 Hz), 3,4-3,6 (1H, m), 3,76 (1H, t, J=11 Hz), 3,78 (1H, t,
J=11 Hz), 4,36 (2H, t, J=12 Hz), 4,42 (1H, ddd, J=11, 5, 2 Hz), 4,55 (1H,
ddd, J=11, 5, 2 Hz), 4,85 (1H, d, J=14 Hz), 5,05 (1H, d, J=1 Hz), 5,06
(1H, d, J=14 Hz), 5,54 (1H, s), 6,07 (1H, tt, J=53, 5 Hz), 6,7-6,8 (2H, m),
6,95 (2H, d, J=9 Hz), 7,3-7,4 (1H, m), 7,59 (2H, d, J=9 Hz), 7,62 (2H, d,
J=9 Hz), 7,74 (1H, s), 7,80 (2H, s), 7,88 (2H, d, J=9 Hz).

IR-spektrum v max (KBr) cm-1: 3322, 1656, 1512, 1251, 1139.

Toémegspektrum m/z (FAB): 697 (M*+1).

Fajlagos forgatoképesség: [a]p2° = -59° (c=0,57 %, CHCI3).

Cisz-izomer:

NMR-spektrum (400 MHz, CDCl3) & ppm: 1,23 (3H, d, J=7 Hz),
3,22 (1H, t, J=2 Hz), 3,44 (1H, q, J=7 Hz), 4,2-4,5 (4H, m), 4,35 (2H, t,
J=12 Hz), 4,87 (1H, d, J=14 Hz), 4,97 (1H, s), 5,15 (1H, d, J=14 Hz), 5,66
(1H, s), 6,07 (1H, tt, J=53, 5 Hz), 6,7-6,8 (2H, m), 6,95 (2H, d, J=8 Hz),
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7,3-7,5 (1H, m), 7,59 (2H, d, J=8 Hz), 7,64 (2H, d, J=8 Hz), 7,77 (1H, s),
7,78 (1H, s), 7,79 (1H ,s), 7,88 (2H, d, J=8 Hz).

Tomegspektrum m/z (FAB): 697 (M*+1).

2. példa
(2) képletii 4'-ciano-4-[transz-5-[[(1R, 2R)-2-(2,4-difluorfenil)-2-hidroxi-1-
-metil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il)propiljtio]-1,3-dioxan-2-ilfbenzanilid és (2a)
képletl cisz-izomerje (2-1. sorszamu vegydilet)

(1) Az 1. példa (1) Iépésében ismertetett modszerrel azonos médon
reagaltatast végzink 343 mg (2,9 mmol), kereskedelmi forgalomban be-
szerezheté 4-aminobenzonitril, 1,21 ml (7,0 mmol) N,N-diizopropiletil-
amin, 561 mg (3,33 mmol) 4-formilbenzoilklorid és katalitikus mennyiségii
4-(dimetilamino)piridin felhasznalasaval, a reakcidelegyet az 1. példa (1)
|épésében ismertetett mddszerhez hasonlé médon feldolgozva, amikor
olajos maradékot kapunk. Ezt azutan szilikagél-oszlopon kromatografias
tisztitasnak vetjik ala, elualdészerként etilacetat és hexan 2:1 térfogatara-
nyt elegyét hasznalva. igy 81 mg (11 %) mennyiségben 4'-ciano-4-formil-
benzanilidet kapunk halvanysarga szind, szilard anyagként, amelyet az-
utan etilacetatbél atkristalyositunk. igy 236 °C olvadaspontu, halvanysar-
ga szinu, porszer( kristalyokat kapunk.

NMR-spektrum (270 MHz, DMSO-dg) 6 ppm: 7,85 (2H, d, J=8 Hz),
8,00 (2H, d, J=8 Hz), 8,08 (2H, d, J=8 Hz), 8,15 (2H, d, J=8 Hz), 10,13
(1H, s), 10,85 (1H, s).

IR-spektrum v max (KBr) cm-1: 3368, 2223, 1685, 1518.
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