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A taldlmany targyd%( Gj, (I) &ltalanos képletd 2,6~
diszubsztitudlt 4-kinolil- dihidropiridin -sz&rmazékok és sodik,
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Rl és R® jelentése

hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,

vagy adott esetben helyettesitett, legfeljebb 8 szénato-
mos alkilcsoport,

R2 jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport,

vagy
Rl &s R2 egyiitt (a) képletd laktongylr(t képezhek,

R3 jelentése adott esetben helyettesitett 6 - 10 szénatomos
arilcsoport, vagy adott esetben helyettesitett tienil-

vagy piridilcsoport,



vose ) - e
e . ¢ v ve 9
* * » .

saas

.
L -
.o %% 9000 ven  ne'

-2 -
kZCC’RKﬂ
R4  jelentése -CO—NR12R13>\ -co-"~R14 vagy -P(0O) (OR15) (OR16)
d1ltalanos képletd csoport.F’a”képietekben{
%Rll—és—kl%—jmhﬁm;émwm%etben—}egfelﬁ,
jebb 10 szénatomos szénhidrogéncsoport, 6 - 10 szénLI

atomos arilcsoport vagy adott esetben helyettes@fett

5-7-tagi, legfeljebb hdrom S, N vagy O hetero;éomot

7
s/

tartalmazé heterociklusos csoport, Vs

vagy e

R12 gés R13 a kézbezart nitrogénatommal egyétt 5-8-tagi
heterociklusos csoportot képez, ///

A jelentése kdzvetlen kotés vagy/égigénatom,

R14 jelentése hidrogénatom, 6 7/{5 szénatomos arilcsoport
vagy 4-7-tagd, adott esgtgen helyettesitett, legfel-
jebb harom S, N vagx/éyheteroatomot tartalmazdé hetero-
ciklusos gyfQrd, }e&feljebb 12 szénatomos szénhidrogén-
csoport, i

R15 &s R16 jelgﬁéése legfeljebb 8 szénatomos alkilcsoport,

vagy

R15 &s Blé a kdzbezart oxigén- és foszforatommal egyiitt
§4§-tagﬁ telitett heterociklusos gylrit képez,

azzalya';egkétéssel, hogy R® jelentése helyettesitetlen alkil-
csoporttdél eltérd, ha egyidejlileg Rl jelentése helyettesitetlen

ﬁi;ilcsoport;“vagy'Rl"éswkzvegyﬁttrlaktongyﬁrﬁt.képezl
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A talalmany targyat Gj 2,6-diszubsztitudlt 4-kinolil-di-
hidropiridin-szdrmazékok, eldallitasi eljarasuk, valamint
gydgyéaszati készitményekben, kiilondsen a sziv- és keringési
rendszeri megbetegedések kezelésére alkalmas gydgyaszati
készitményekben vald alkalmazasuk képezi.

Ismert, hogy az 1,4-dihidropiridin-szdrmazékok az ereket
tagitjak, és igy alkalmasak koronadrids szerként és vérnyomas-
csdkkentd szerként. Ismert tovabba, hogy az 1,4-dihidropiridin-
szarmazékok gatoljak a sima- és szivizmok Ssszehizd erejét, és
igy a koronarids és érrendszeri megbetegedések kezelésére
alkalmazhaték. Az 5 100 900 szamG amerikai egyesiilt allamokbeli
szabadalmi leirasbél ismertek pozitiv inotrép hatasd 4-kinolil-
dihidropiridin-szarmazékok.

A technika allasénak ismeretében nem volt varhatd, hogy a
taldalmany szerinti vegyiiletek a sziv Osszeh(z6dasi erejét
befolydsoljak, és igy a kardiovaszkularis megbetegedések
kezelésére alkalmazhaték.

Taldlmanyunk targyat képezik az Gj (I) altalanos képletd
2,6-diszubsztitudlt-4-kinolil-dihidropiridin-szarmazékok,
valamint séik. A képletben
Rl és RS jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik

hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,

vagy egyenes vagy eladgazé szénléancli, legfeljebb 8 szénato-
mos alkilcsoport, amely adott esetben hidroxilcsoporttal,
legfeljebb 8 szénatomos, egyenes vagy eldgazd szénlancu
alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal, vagy -NR6R7 -,

-0-CO-R8, -0-(CH,),-OR8' vagy -O-(CH;)a+'-NRPR10 &s1talénos
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képletld csoporttal helyettesitett - a képletekben

R6, R7, RY? é&s R10 jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és
jelentésiik hidrogénatom, fenilcsoport, vagy egyenes
vagy eldgazd szénléancl, legfeljebb 6 szénatomos alkil-
csoport,

R8 &s R8' jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
egyenes vagy eldgazd szénléancl, legfeljebb 6 szénato-
mos alkilcsoport,

és

a és a' értéke azonos vagy kiilonbozd, és értékik 2, 3, 4
vagy 5 -,

jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport, vagy

Rl és R2 egyiitt (a) képletd laktongyQdr(t képeznek,

Rr3

jelentése 6 - 10 szénatomos arilcsoport, amely adott
esetben legfeljebb h&romszorosan, azonosan vagy kiilén-
b&z8en, halogénatommal, nitro-, ciano-, hidroxil-, amino-,
trifluor-metil-, trifluor-metoxi-, trifluor-metil-tio-
csoporttal, legfeljebb 8 szénatomos, egyenes vagy elagazd
szénlanci alkil-, alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal
vagy karboxilcsoporttal helyettesitett, vagy jelentése
tienil- vagy piridilcsoport, amelyek adott esetben halo-
génatommal helyettesitettek,
jelentése -CO-NR12R13, -co-A-R14 vagy -P(0) (OR13) (OR16)
dltalanos képletl csoport - a képletekben
R12 &s R13 jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
hidrogénatom, egyenes vagy eldgazdé szénlanci vagy cik-

lusos, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 10 szénato-
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mos szénhidrogéncsoport, amely adott esetben halogén-
atommal, hidroxil-, ciano-, 6 - 10 szénatomos aril-,
aril-oxi- vagy aril-tio- vagy 5-7-tagt, telitett vagy
telitetlen, legfeljebb hdrom S, N vagy O heteroatomot
tartalmazd heterociklusos csoporttal helyettesitett,
és a ciklusos csoportok halogénatommal, cianocsoport-
tal, egyenes vagy eldgazd szénlédnci, legfeljebb 4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-kar-
bonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy halogén-~
-alkil-tio-csoporttal lehetnek helyettesitve, vagy je-
lentésik 6 - 10 szénatomos arilcsoport vagy 5-7-tagi,
telitett vagy telitetlen, legfeljebb ha&rom S, N vagy O
heteroatomot tartalmazdé heterociklusos csoport,
amelyek adott esetben legfeljebb kétszeresen,

azonosan vagy kiilénbdz&en halogénatommal, ciano-
csoporttal vagy egyenes vagy eldgazd szénlancd, leg-
feljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy
halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek helyettesitve,
vagy

és R13 a kdzbezart nitrogénatommal egyiitt 5-8-tagd te-
litett vagy telitetlen heterociklusos csoportot képez,
amelyet adott esetben oxigénatom vagy S(O)p,-CO- vagy
-NR17 s1talanos képletfi csoport szakithat meg - a kép-
letekben

b értéke 0, 1 vagy 2, és

R17 jelentése hidrogénatom vagy 6 - 10 szénatomos
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arilcsoport, amely adott esetben legfeljebb két-
szeresen, azonosan vagy kiilénbézden halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy elagazd
szénlancli, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,
alkoxi-, alkil-tio- vagy alkoxi-karbonil-csoport-
tal, vagy legfeljebb 4 szénatomos halogén-alkil-,
halogén-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal
helyettesitett, vagy

jelentése ciklusos, telitett vagy telitetlen,
egyenes vagy eldgazd szénlanci, legfeljebb 8
szénatomos szénhidrogéncsoport, amely adott
esetben hidroxilcsoporttal, halogénatommal vagy
6 - 10 szénatomos arilcsoporttal, vagy 5-7-tagq,
telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom S, N
vagy O heteroatomot tartalmazdé heterociklusos
csoporttal helyettesitett, és a ciklusos
csoportok legfeljebb kétszeresen, azonosan vagy
kiilénboz8en halogénatommal, cianocsoporttal,
egyenes vagy eldgazé szénlancli, legfeljebb 4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-
-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy
halogén-alkil-tio-csoporttal helyettesitettek,

a heterociklusos csoport adott esetben egyenes
vagy eladgazé szénléancG, legfeljebb 4 szénatomos
alkoxi- vagy alkil-tio-csoporttal, halogén-
atommal, 6 - 10 szénatomos arilcsoporttal, 4-7-

tagi, telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom
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S, N vagy O heterocatomot tartalmazdé heterociklu-
sos csoporttal, vagy egyenes vagy eligazd szén-
lancG, legfeljebb 4 szénatomos alkilcsoporttal
helyettesitett, amely 6 - 10 szénatomos aril-
csoporttal lehet helyettesitve -,
jelentése kodzvetlen kotés vagy oxigénatom,
jelentése hidrogénatom, 6 - 10 szénatomos arilcsoport
vagy 4-7-tagi, telitett vagy telitetlen, legfeljebb
hdrom S, N vagy O heteroatomot tartalmazdé heterociklu-
sos gylri, és a gylr(k adott esetben legfeljebb harom-
szorosan, azonosan vagy kiilonbdézden helyettesitve
vannak halogénatommal, cianocsoporttal, egyenes vagy
eldgazd szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,
alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-,
halogén-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal,
vagy jelentése ciklusos, egyenes vagy eldgazd szénlan-
ci, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 12 szénatomos
szénhidrogéncsoport, amelyet adott esetben legfeljebb
hiarom azonos vagy kiilénbdzd csoport szakit meg a
kovetkezdk kozil: oxigénatom, -CO-, -CO-NH-, -0-CO-,
-C0-0-, =-NH-CO-, -SO5-NH-, -NH-SO,;-, -S(0)c- vagy
-NR18 &ltalanos képletll csoport - a képletben
c értéke a b-nél megadott értékek, és ezzel azonos
vagy ettdl kiilénbdzd,
R18 jelentése az R17-nél megadott szubsztituensek, és

ezzel azonos vagy ettdl kiilénbozd -, vagy

a szénhidrogéncsoportot legfeljebb harom, azonos vagy
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kiilonbozd 6 - 10 szénatomos arilidéncsoport vagy (b),
(¢), (d) vagy (e) képletd csoport szakitja meg - a
képletekben
d és e értéke azonos vagy kiildénbozd, és értékik
1 vagy 2 -, és

az arilidén-csoport é&s a heterociklusos csoportok halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy eldgazd szén-
lanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-
-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-
alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek
helyettesitve, és

a szénhidrogéncsoport adott esetben legfeljebb haromszoro-
san, azonosan vagy kiilénbdz&en 3 - 8 szénatomos ciklo-
alkilcsoporttal, halogénatommal, nitro-, ciano-,
hidroxil-, -0-NO; képletli csoporttal, egyenes vagy el-
4gazd szénl&nci, legfeljebb 8 szénatomos alkil-tio-,
alkoxi- vagy acil-oxi-csoporttal vagy 6 - 10 szénato-
mos aril-, aril-oxi- vagy aril-tio-csoporttal, vagy
5-7-tagi, telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom
S, N vagy O heteroatomot tartalmazd heterociklusos
gyldrivel helyettesitett, és az emlitett gyliriGk legfel-
jebb hadromszorosan, azonosan vagy kiilonb&ézSen halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy eldgazd szén-
lanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-
-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-
-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek

helyettesitve, vagy



a szénhidrogéncsoport adott esetben -CO,-R19, -CONRZ20R21,
vagy -NR22R23 4ltal&nos képletd csoporttal helyet-
tesitett - a képletekben
R12 Jjelentése az R17-nél megadott szubsztituensek,
és ezzel azonos vagy ettdl kiilonbdzd, és

R20, R21, R22 gs R23 jelentése az R12-nél &s R13-nal
megadott szubsztituensek, és ezekkel azonosak
vagy ezektdl kiilonbozdek, és

R15 &s R16 jelentése azonos vagy kiildnbdzd, és jelentésiik
egyenes vagy eldgazd szénléanci, legfeljebb 8 szénato-
mos alkilcsoport,

vagy

R15 &s R16 a kb6zbezart oxigén- é&s foszforatommal egylitt
5-7-tagi telitett heterociklusos gyQr{t képez,

azzal a megkotéssel, hogy RS jelentése helyettesitetlen alkil-
csoporttdl eltérd, ha egyidejlleg Rl jelentése helyettesitetlen
alkilcsoport vagy Rl és R2 egyiitt laktongyiridt képez.

A taldlmany szerinti vegyliletek szervetlen vagy szerves
savakkal képezhetnek fizioldgiailag elfogadhaté sékat. E1Snyo-
sek a szervetlen savakkal, igy hidrogén-kloriddal, hidrogén-
-bromiddal, foszforsavval vagy kénsavval, valamint szerves
karbon- vagy szulfonsavakkal, igy példaul ecetsavval, malein-
savval, fumarsavval, almasavval, citromsavval, borkdsavval,
tejsavval, benzoesavval, metédnszulfonsavval, etanszulfon-
savval, fenilszulfonsavval, toluolszulfonsavval és naftalin-
-diszulfonsavval képzett sok.

A talalmany szerinti vegyliletek sztereoizomer alakokban
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fordulhatnak eld, amelyek vagy mint kép és tiikkorkép (enantio-
merek), vagy mint nem kép és tilikorkép (diasztereomerek)
viselkednek. A taldlmanyunk magdban foglalja az antipddokat és
a racém alakokat, valamint a diasztereomer elegyeket is. A
racém alakokat és a diasztereomereket ismert médon valaszt-
hatjuk a sztereoizomériai szempontbdl egységes komponensekké.

Eldnyosek azok az (I) altalanos képletdl vegyliletek és

sb6ik, amelyeknek képletében

Rl és R® jelentése azonos vagy kiilonbdzd, és jelentésiik
hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,
vagy egyenes vagy eldgazd szénlénclG, legfeljebb 6 szénato-
mos alkilcsoport, amely adott esetben hidroxilcsoporttal,
legfeljebb 4 szénatomos egyenes vagy eldgazd szénlanci
alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal vagy -NROR7,

-0-C0-R8, -0-(CHj),~-OR8' vagy -0-(CH;)a'-NRPR10 &sltalénos

képletd csoporttal helyettesitett - a képletekben

R6, R7, RY é&s R10 jelentése azonos vagy kiilénbdz8, és je-
lentésiik hidrogénatom, fenilcsoport vagy egyenes vagy
elagazd szénlancG, legfeljebb 4 szénatomos alkilcso-
port,

R8 é&s R8' jelentése azonos vagy kiilénbsdzd, és jelentésiik
egyenes vagy eldgazdé szénlancli, legfeljebb 4 szénato-
mos alkilcsoport és

a és a' értéke azonos vagy kiilonbozd, és értékiik 2, 3
vagy 4 -,

R2 jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport, vagy

Rl &s R2 egyiitt (a) képletd laktongylrGt képez,
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jelentése fenilcsoport, amely adott esetben flour-,
klératommal, nitro-, ciano-, hidroxil~, amino-, trifluor-
-metil-csoporttal, vagy egyenes vagy eldgazd szénlancq,
legfeljebb 4 szénatomos alkil- vagy alkoxicsoporttal
helyettesitett, vagy jelentése tienil- vagy piridil-cso-
port, amelyek adott esetben fluor-, klér- vagy brdématommal
helyettesitettek,
jelentése -CO-NR12R13, -co-A-R14 vagy -P(0) (OR15) (OR16)
dltalanos képletd csoport - a képletekben
R12 &s R13 jelentése azonos vagy kiilénb&zd, és jelentésiik
hidrogénatom vagy egyenes vagy eldgazd szénlancaq,
vagy ciklusos, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 6
szénatomos szénhidrogéncsoport, amely adott esetben
ciklopropil-, ciklopentil-, ciklohexilcsoporttal,
fluor-, k1lér-, brdématommal, hidroxilcsoporttal vagy
fenil- vagy piridilcsoporttal helyettesitett, és a
heterociklusos csoportok fluor-, klér-, brdématommal,
cianocsoporttal vagy egyenes vagy eldgazdé szénlancq,
legfeljebb 3 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkoxi-karbonil-csoporttal, trifluor-metil- vagy tri-
fluor-metoxi-csoporttal lehetnek helyettesitve, vagy
jelentésiik fenil- vagy piridilcsoport, amelyek adott
esetben fluor-, kldératommal vagy egyenes vagy elagazd
szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-,
alkil-tio-, alkoxi-karbonil-csoporttal, trifluor-
-metil vagy trifluor-metoxi-csoporttal helyettesitet-

tek, vagy
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R12 &s R13 jelentése a kézbezart nitrogénatommal egyiitt

5-7-tagi telitett vagy telitetlen heterociklusos cso-

portot képez, amelyet adott esetben oxigénatom, vagy

S(0)p-, vagy -CO- vagy -NR17 &dltalanos képletd cso-

port szakit meg - a képletekben

b
r17

értéke 0, 1 vagy 2,

jelentése hidrogénatom vagy fenilcsoport, vagy
ciklusos, egyenes vagy eldgazd szénlanci, teli-
tett vagy telitetlen, legfeljebb 6 szénatomos
szénhidrogéncsoport, amely adott esetben fluor-,
klér-, brdématommal, vagy fenil- vagy piridil-
csoporttal helyettesitett, amelyek fluor-,
klératommal, metil-, etil-, metoxi-, etoxi-,
trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal

lehetnek helyettesitve, és

a heterociklusos csoport adott esetben egyenes vagy

eldgazd szénlanciG, legfeljebb 3 szénatomos
alkoxi- vagy alkil-tio-csoporttal, fluor-,
k1lér-, brématommal, fenil- vagy piridilcsoport-
tal, vagy eldgazd szénlanci, legfeljebb 4 szén-
atomos alkilcsoporttal vagy benzilcsoporttal

helyettesitett,

jelentése kozvetlen kotés vagy oxigénatom,

jelentése hidrogénatom, fenil- vagy piridilcsoport,

amelyek adott esetben fluor-, klératommal, vagy

egyenes vagy eldgazd szénlancli, legfeljebb 3 szénato-

mos alkil-, alkoxi- vagy alkil-tio-csoporttal, tri-
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fluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal helyet-
tesitettek, vagy jelentése ciklusos, egyenes vagy
elagazd szénlanclG, telitett vagy telitetlen, legfel-
jebb 10 szénatomos szénhidrogéncsoport, amelyet leg-
feljebb kétszeresen, azonosan vagy kiilonbdzden
oxigénatom vagy -CO-, -CO-NH-, -0-CO-, -CO-O-,
-NH-CO-, -SO;-NH-, -NH-SOz-képletl csoport, vagy
-S(0)c- vagy -NR18 altaldnos képletd csoport szakit
meg - a képletekben
c értéke a b-nél megadott értékek, és ezzel azonos
vagy ettdl kiilonbozik,
R18 jelentése az R17-nél megadott szubsztituensek,
és ezzel azonos vagy ettdl kiilonbozik, vagy

legfeljebb kétszeresen, azonosan vagy kiilénbdzden fenili-

déncsoport vagy (b) képletd csoport, vagy (c) altalanos

képletd csoport - a képletben

d és e értéke azonos vagy kilénbozd és értékiik 1 vagy 2 -,

vagy (d) vagy (e) képletd csoport szakit meg, és

a szénhidrogéncsoport adott esetben legfeljebb kétsze-
resen, azonosan vagy kiilénbdz8en ciklopropil-, ciklo-
butil-, ciklopentil-, ciklohexilcsoporttal, fluor-,
k1ér-, brématommal, nitro-, ciano-, hidroxilcsoport-
tal, -0-NOy képletd csoporttal, egyenes vagy elagazd
szénlanci, legfeljebb 6 szénatomos alkil-tio-,
alkoxi- vagy acil-oxi-csoporttal, vagy fenil-,
fenoxi-, fenil-tio- vagy piridilcsoporttal helyet-

tesitett, é&s a ciklusos csoportok legfeljebb két-
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szeresen, azonosan vagy kiilonbdzden, fluor-, klér-,

brématommal, cianocsoporttal, vagy egyenes vagy

eldgazdé szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,
alkoxi-, alkil-tio- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal
vagy trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal
helyettesitettek, vagy a szénhidrogéncsoport

-C0,-R19, -CONR2OR21 vagy -NR22R23 jltalanos képletd

csoporttal helyettesitett - a képletekben

R19 djelentése az R17-nél megadott szubsztituensek,

és ezzel azonos vagy ettdl kiilonbozik,

R20, R21, R22 &g R23 jelentése az R12 és R13-nal
megadott szubsztituensek, és ezekkel azonosak
vagy ezektdl kiilonbdznek -,

R15 &s R16 jelentése azonos vagy kiilonbdzd, és jelentésiik
egyenes vagy eldgazd szénlancliG, legfeljebb 6 szénato-
mos alkilcsoport,

vagy

R15 &s R16 a kdzbezart oxigénatommal és foszforatommal
egylitt 6-tagiG telitett gylrit képez,

azzal a megkdtéssel, hogy RS jelentése helyettesitetlen alkil-

csoporttél eltérd, ha egyidejlileg Rl jelentése helyettesitetlen

alkilcsoport, vagy Rl és R? egylitt laktongylrGt képez.

Kiiléndsen eldnydsek azok az (I) altalénos képletl vegyli-

letek és sbéik, amelyeknek képletében

Rl és RS jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik

hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,
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vagy metil- vagy etilcsoport, amelyek adott esetben
hidroxilcsoporttal, egyenes vagy eldgazd szénlanci, leg-
feljebb 4 szénatomos alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoport-
tal vagy -NR®R7, -0-CO-R8, -0-(CH;);-OR8®' vagy
-0-(CHy) 4'-NRPR10 s1talanos képletli csoporttal helyettesi-
tett - a képletekben
R®, R7, R2 é&s R10 jelentése azonos vagy kiildénbdz8, és je-
lentésiik hidrogénatom, metilcsoport vagy 1 - 4 szén-
atomos alkilcsoport,
R8 &s R8' jelentése azonos vagy kiilénbsz8, és jelentésiik
1 - 4 szénatomos alkilcsoport, és
a és a' értéke azonos vagy kiilonbdzd, és értékiik 2 vagy
3 -,

jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport, vagy

Rl &s R2 egyiitt (a) képlet@l laktongyfrt képez,

R3

jelentése fenilcsoport, amely adott esetben flour-,

klératommal, nitro-, trifluor-metil-csoporttal, vagy leg-

feljebb 4 szénatomos alkil- vagy alkoxicsoporttal helyet-

tesitett,

jelentése -CO-NR12R13 vagy -co-A-R14 dltalanos képletd

csoport - a képletekben

R12 &s R13 jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
hidrogénatom vagy fenilcsoport, vagy egyenes vagy
eldgazd szénlancd, ciklusos, telitett vagy telitet-
len, legfeljebb 4 szénatomos szénhidrogéncsoport,
amely adott esetben fenilcsoporttal helyettesitett,

amely fluor-, klératommal, legfeljebb 4 szénatomos
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alkil- vagy alkoxicsoporttal lehet helyettesitve,

A jelentése kozvetlen kdtés vagy oxigénatom,

R14 jelentése hidrogénatom vagy fenilcsoport, vagy
ciklusos, egyenes vagy eldgazdé szénlanci, telitett
vagy telitetlen, legfeljebb 8 szénatomos szénhidro-
géncsoport, amelyet adott esetben oxigénatom vagy
kénatom, vagy -CO-NH-, -0-CO-, -CO-0O-, -NH-CO-
képletd csoport, vagy -NR18 altalanos képletd csoport
szakit meg - a képletben
R18 hidrogénatom, fenilcsoport, vagy legfeljebb 4

szénatomos, egyenes vagy elagazé szénlancd
alkilcsoport, amely adott esetben fenilcsoport-
tal helyettesitett -, és

a szénhidrogéncsoport adott esetben ciklopropil-, ciklo-
butil-, ciklopentil-, ciklohexilcsoporttal, fluor-,
klératommal, ciano-, hidroxil-, fenil-, fenoxi-,
fenil-tio- vagy piridilcsoporttal helyettesitett,
vagy -CO,-R19, -CONR20R21 vagy -NR22R23 &ltalanos
képletd csoporttal helyettesitett - a képletekben
R19 jelentése az R18-n4l megadott szubsztituensek,

és ezzel azonos vagy ettdl kiildnbdzik,
és
R20, R21 R22 gs R23 jelentése az R12 és R13-nal
megadott szubsztituensek, és ezekkel azonosak
vagy ezektdl kiilonbéznek -,
azzal a megkdtéssel, hogy R® jelentése helyettesitetlen alkil-

csoporttél eltérd, ha egyidejlleg Rl jelentése helyettesitetlen
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alkilcsoport, vagy Rl és RZ egyiitt laktongydrdt képez.
Rendkiviil eldnydsek azok az (I) altalanos képletll vegyli-

letek, amelyeknek képletében

Rl és RS jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
hidrogénatom, formil-, ciano-, trifluor-metil-csoport,
vagy metilcsoport, amely adott esetben hidroxil-,
metoxi-, acetoxi-, aminocsoporttal, vagy -0-(CHj)az-OCHj3
vagy -0-(CHj3)a'-NH, altalanos Kképletd csoporttal helyet-
tesitett - a képletekben
a és a' értéke azonos vagy kiilonbdzd, és értékiik 2 vagy

3 -,

R2 jelentése nitro- vagy cianocsoport, vagy

Rl és R2 egylitt (a) képletd laktongyfrdt képez,

R3 jelentése fenilcsoport, amely adott esetben flour-,
klératommal, nitro-, trifluor-metil-, metil- vagy
metoxicsoporttal helyettesitett,

R4 jelentése -CO-A-R14 &ltalanos képletd csoport - a
képletben
A jelentése kdzvetlen kétés vagy oxigénatom, és
R14 Jjelentése egyenes vagy elagazdé szénlanci, telitett,

legfeljebb 6 szénatomos szénhidrogéncsoport, amelyet
adott esetben oxigénatom szakit meg, és amely adott
esetben ciklopropil-, ciklobutil-, ciklopentil-,
ciano-, fenil-, piridil- vagy fenoxicsoporttal
helyettesitett, vagy -NR22R23 4ltaléanos képletd cso-
porttal helyettesitett - a képletben

R22 &s R23 jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelen-
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tésiik hidrogénatom, egyenes vagy elagazd
szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkilcsoport,
fenil- vagy benzilcsoport -,
azzal a megkdtéssel, hogy R® jelenfése helyettesitetlen alkil-
csoporttél eltérd, ha egyidejfileg Rl jelentése helyettesitetlen
alkilcsoport, vagy R1 és R2 egyiitt laktongyQr{it képez.

A talalmdny targyat képezi eljarads is az (I) &ltaléanos
képletd vegyliletek eldallitédsara, amely szerint az olyan (I)
altalanos képletd vegyliletek eldallitasara, amelyeknek
képletében Rl és R2 egylittes jelentése laktongyGrGtdl eltérd,

(A) egy (II) &ltaldnos képletd vegyliletet - a képletben
R3  jelentése a megadott -
el8szdr egy (III) &ltaldnos képletll acilvegyiilettel - a kép-
letben R4 és RS jelentése a megadott - reagdltatunk, adott
esetben a (IV) &altaladnos képletQ ilidén-vegylilet - a képletben
R3, R4 és R® jelentése a megadott -
izolalasaval, majd a kapott vegyiiletet egy (V) altalanos
képletld vegyiilettel reagdltatjuk amménia vagy amméniumsdk je-
lenlétében, vagy pedig kdzvetleniil egy (VI) &altaldnos képletd
amino-szarmazékkal - a képletben
Rl és R2 jelentése a megadott -,
reagaltatjuk, adott esetben inert oldészer jelenlétében, vagy

(B) egy (II) &ltaldnos képletd aldehidet eldszdr egy (V)
dltalanos képletll vegylilettel reagdltatunk, adott esetben a
(VII) &altalanos képletd ilidén-vegylilet izolalasaval - a
képletekben R1l, R2 &s R3 jelentése a megadott -, majd egy

kbvetkezd 1épésben a kapott (VII) &ltalédnos képletl vegyliletet
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egy (III) altalédnos képletll vegylilettel reagdltatjuk inert ol-

dészerben amménia vagy amméniumsdé jelenlétében, vagy kozvetle-

nil egy (VIII) altalanos képletl enamino-karbonsav-szarmazékkal
- a képletben

R4 és RS jelentése a megadott -

reagaltatjuk, vagy

az olyan (I) altalanos képletll vegyliletek eldallitasa-
ra, amelyeknek képletében Rl és R2 egyiitt laktongydrit képez,

(C) az (A) vagy (B) eljaras szerint egy (IX) altalanos
képletd vegyliletet - a képletben
R3, R4 és RS jelentése a megadott és
R24 Jjelentése 1 - 6 szénatomos alkilcsoport, és
R25 jelentése szok&sos lehasadd csoport, igy példaul klér-

atom vagy acetoxicsoport -,
allitunk eld, majd ismert médon savval vagy bazissal kata-
1izalt gydridzarasi reakcidét folytatunk 1le.

A talalmany szerinti eljarasokat az a), b) és c) reakcid-
vazlat szemlélteti.

Az a), b) és c) eljarasokban olddészerként inert szerves
oldbészereket hasznalhatunk. Ilyenek eldnydsen az alkoholok, 1igy
a metanol, etanol, n- vagy izopropanol, az éterek, igy a di-
etil-éter, tetrahidrofuran, dioxan vagy glikol-mono- vagy di-
metil-éter, a jégecet, a piridin, a dimetil-formamid, a dime-
til-szulfoxid, az acetonitril, a hexametil-foszforsav-triamid,
a toluol és az ecetsav alkil-észterei.

Az (A), (B) és (C) eljarasban a reakcidhdmérséklet széles

hatarok koézott valtozhat. Altaldban 10 és 200 °C kdzotti, elsd-
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nydsen 20 és 150 °C kozotti hdmérsékleten dolgozunk.

Az eljarasokat lefolytathatjuk normdl nyomdson, megemelt
vagy csdkkentett nyomason (pé&ld&ul 0,5 és 5 bar kozdtti nyo-
mason), eldnydsen normdl nyomdson dolgozunk.

A talalmany szerinti eljédrasban a reakciéban résztvevo
anyagokat tetszés szerinti ar&nyban alkalmazhatjuk. Altaléaban
molaris mennyiségekkel dolgozunk.

AZ enantiomer-tiszta alakokat megkapjuk példaul Ggy, hogy
az R% helyén optikailag aktiv észter-csoportot tartalmazd (I)
dltalanos képletd vegylilet diasztereomer elegyét ismert mdédon
elvalasztjuk, majd eldallitjuk az enantiomer-tiszta karbon-
savat, majd példaul megfeleld alkohollal torténd észterezéssel,
az enantiomer-tiszta dihidropiridin-karbonsav-észtert &llitjuk
eld.

Kiralis észtercsopbrtként minden enantiomer-tiszta alkohol
észtere, igy a 2-butanol, az 1l-fenil-etanol, a tejsav, a
tejsav-észter, a mandulasav, a mandulasav-észter, a 2-amino-
-alkoholok, a cukor-szarmazékok, a hidroxi-aminosav-szarmazékok
és szamos egyéb enantiomer-tiszta alkohol észterei alkalmasak.

A diasztereomerek elvalasztasat altaldban frakcionalt
kristalyositassal, oszlopkromatografidsan, vagy Craig-meg-
osztasal végezziik. A megfeleld eljarast minden esetben Kkiildn
kell megvalasztani. Elképzelhetd, hogy az egyes eljarasokat
kombindlni kell. Kiiléndsen megfeleld a kristdlyositéassal,
illetve a Craig-megosztassal, illetve ezek kombindciéjaval
torténd elvalasztas.

A (II) altalanos képlet( aldehidek részben ismertek (DE-OS
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4 011 iOS), vagy ismert médon allithatdk eld.

A (III), (IV), (V), (VI), (VII), (VIII) és (IX) &altalanos
képletd vegyililetek ismertek, vagy szintén ismert eljarasok
szerint a4llithatdék eld.

Az eldz3ekben felsorolt eldallitasi eljaréasokat csak
példaként emlitettiik, az (I) &ltalanos képletl vegyliletek
elBallitasat nem korlatozzuk ezekre az eljarasokra. Az emlitett
eljarasok kiilénbdz& mbédositasaval is eldallithatdk a talalmany
szerinti vegyliletek.

A talalmany szerinti vegyliletek eldre nem vart értékes
farmakolégiai hat&sspektrummal rendelkeznek. Befolyasoljak a
sziv és a simaizom ténus Bsszeh(zd erejét, kiilondsen pozitiv
inotrép hatastak. A vegyiiletek ezért alkalmazhatdk gydgyaszati
készitményekben, amelyek a patolégiai Gton megvaltozott vér-
nyomdst befolydsoljak, alkalmazhaték tovdbba koronadrias gydgy-
szerként, és a szivelégtelenség kezelésére. A vegyliletek ennek
kovetkeztében alkalmasak a szivritmus zavarok kezelésére, a
vércukorszint cs®kkentésére, a nyalkahartyaduzzanatok
kezelésére és a sb6- és a folyadékhaztartas szabalyozasara.

A szivre és az érrendszerre kifejtett hatast izolalt
perfunddlt tengerimalac sziveken vizsgaltuk. E cé&lbdl 250 - 350
g témegd tengerimalacok sziveit alkalmaztuk. Az allatokat
a fejiikre valé ilitéssel megdltiik, a mellkasukat felnyitottuk,
és a szabadda preparilt aortdba fémkaniilt kotottink. A szivet a
tiiddvel egyiitt kiemeltiik a mellkasbél, és aortakaniilon keresz-
tiil folyamatos perfizidval mi’kd8dd perfhzidés berendezéshez

ko6tottik. A tiddt a tiiddgydkerekrdl levalasztottuk. Perflzids
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kdzegként Krebs-Henseleit-oldatot (118,5 mmdél/1l NaCl, 4,75
mmé1%/1 KC1, 1,19 mmél/1l KHpPO4, 1,19 mmél/1l MgSO4, 25 mmdl/1
NaHCO3, 0,013 mmdél/1l NajEDTA) alkalmaztunk, amelynek CacCljy-
tartalma 1,2 mmél/1l volt. Energiaszolgaltatdé anyagként 10
mmél/1 gliikézt alkalmaztunk. A perfizié eldtt az oldatbdl

a szemcséket kiszlrtiik. Az oldatot karbogénnel (95 % Oy, 5 %
CO,) kezeltiik 7,4 pH-érték fenntartdsa céljabél. A sziveket
4llandd atfolyassal (10 ml/perc) perfundaltuk 32 °C hdmérsék-
leten gdrg8s zhGzbszivattylval.

A szivmikddés mérése céljabdl folyadékkal toltott latex
ballont hasznaltunk, amelyet folyadékoszlopon keresztiil
nyomasfelvevd berendezéssel k&tottiink Sssze, és ezt a latex
ballont a bal pitvaron keresztiil a bal kamraba vezettiik, és az
izovolumetrikus dsszehiGzddasokat gyors irészerkezettel
regisztraltuk. A perfGziés nyomdst nyomasfelvevd segitségével
regisztraltuk, ez a sziv eldtt kapcsolddott a perfaizibés rend-
szerhez. Ilyen kdériilmények kdzdtt a perfizids nyomds csdkkenése
koronarias dilataciét mutat, a bal ventrikularis Osszehiizédasi
amplitGdé novekedése, illetve cstkkenése a sziv 8sszehlizbdas
cstkkenését, illetve ndvekedését mutatja. A talalmany szerinti
vegylileteket megfeleld higitdsokban vezettiik a perfazids
rendszerbe réviddel az izol&lt szivek eldtt.

Az Gj hatdanyagokat ismert médon alakithatjuk a szokasos
készitményekké, igy tablett&kk&, drazsékka, piruldkka, granula-
tumokk&, aeroszolokk&, szirupokkd, emulzidékkd, szuszpenzidkka
és oldatokka, inert nemtoxikus gydgyaszatilag megfeleld hordo-

zdanyaggal vagy olddészerrel. A készitményekben a gydgyhatasia
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vegyililet koncentraciéja az 6sszkeverékre szamitva mintegy 0,5
és 90 tdmeg% kozdtti, ilyen mennyiségek elegendfek a megfeleld
adagolas eléréséhez.

A készitményeket példdul Ggy &llitjuk eld, hogy a hatd-
anyagokat oldészerekkel és/vagy hordozdanyagokkal keverjik
dssze, adott esetben emulgedlészerek és/vagy diszpergaldszerek
alkalmazasaval. Ha higitdészerként vizet haszndlunk, adott
esetben szerves olddszert alkalmazunk segédolddszerként.

A készitményeket ismert médon, eldnydsen ordlisan vagy
parenterdlisan, kiildndsen perlingudlisan vagy intravénasan
alkalmazzuk.

Intravénis alkalmazis esetén altaldban 0,001 - 1 mg/kg
testtdmeg mennyiség, eldnydsen mintegy 0,01 - 0,5 mg/kg
testtdmeg mennyiség elegendd a hatas eléréséhez, oralis alkal-
mazas esetén ez a mennyiség mintegy 0,01 - 20 mg/kg, eldny&sen
0,1 - 10 mg/kg testtomeg.

A megadott mennyiségektdl bizonyos esetekben el kell
térni, igy példaul a kezelt beteg testtdmegétsl, az
alkalmazas mddjatdl, a betegnek a gydgyszerrel szembeni visel-
kedésétdl, a készitmény fajtajatdl, az adagolas iddpontjatol és
intervallumatél fiiggden. Igy egyes esetekben a megadott leg-
alacsonyabb mennyiségnél kisebb mennyiség is elegendd, mig mas
esetekben a felsd hatart is at kell 1épni. Nagyobb mennyiségl
hatdanyag alkalmazisa esetén a napi mennyiséget egységni

adagokra osztjuk.
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1. példa

3-Ciano-6-metil-4-(3-fenil-kinolin-5-il)-1,4-dihidro-

piridin-S-karbonsav-propil-észter

(1) képletil vegyiilet

2,33 g (10 mmdél) 3-(fenil-kinolin)~-5-karbaldehidet 20 ml
n-propanolban 0,69 g (10 mmdél) izoxazollal elegyitiink. A kapott
szuszpenzidba becsepegtetijiik 0,23 g (10 mmél) natriumnak 6 ml
n-propanolban készitett oldatdt. A reakcibelegyet 4 o6ran at 40
°C hdmérsékleten keverjiik, 1,43 g (10 mmél) 3-amino-krotonsav-
-propil-észterrel és 0,6 ml (10 mmél) ecetsavval elegyitjiik, és
24 6r&n at visszafolyatds kdzben forraljuk. A kapott reakcid-
elegyet leh(tjiik, beparoljuk, és felvessziik etil-acetat/viz
elegyében. A kapott reakcidbelegyet elvdlasztjuk, az etil-
-acetatos fazist vizzel mossuk, szaritjuk és bepadroljuk. A
kapott nyersterméket kromatografidsan tisztitjuk toluol/etil-
-acetat eleggyel. Acetonitrilbdl tdrténd atkristédlyositas utan
1,4 g szintelen kristdlyos anyagot kapunk. Olvaddspont: 217-218
°C.

2. példa (a 3. példa kozbensd terméke)

3-Acetil-6-(acetoxi-metil)-4-(3-fenil-kinolin-5-il)-1,4-

-dihidropiridin-S-karbonsav-etil-észter

(2) képletil vegyiilet

2,017 g (5 mmdl) 2-(3-fenil-kinol-5-ilidén)-4-acetoxi-3-
-oxo-vajsav-etil-észtert 0,47 g (5,5 mmdl) 4-amino-3-butén-2-
-onnal és 0,33 ml ecetsavval 40 ml izopropanolban 24 6ran at
forralunk. A kapott reakcidelegyet lehftjiik, a kivaldé kris-

talyokat leszivatjuk és izopropanollal mossuk. 1igy 0,76 g koz-
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bensd terméket kapunk, olvadaspont: 234-235 °C.

3. példa

3-Acetil-4-(3-fenil-kinolin-5-il)-5-oxo-1,4,5,7-tetra-

hidro([3,4-b]piridin

(3) képletii vegyiilet

476 mg 2. példa szerinti vegyliletet 12 ml metanolban 9,25
mg k&lium-hidroxiddal elegyitiink, és 2 6ran at forralunk. A
kapott reakcidbelegyet lehiitjiik, és cseppenként 1 n sdsav-oldat
beadagolasaval semlegesre &4llitjuk be. A kivadlé kristalyos ter-
méket leszivatjuk, és metanol/viz elegyével mossuk. Igy 310 mg

szintelen kristalyos anyagot kapunk. Olvadaspont: 204-205 °C.

Az 1., 2. és 3. példaban leirtak szerint allitjuk eld az

1. tablazatban felsorolt vegylileteket.

1. tablazat

(Ia) altaldnos képletill vegyiilet

példa R! R2 RY R R%6 Op. °C Enantiomer
zama

-CHZO-CH3 -NOZ -COZCH3 -CN3 H 115
. -CHy-0-(CHy)2-OCH3 -NOy  -COpCH3 ~CHg H

-CH3 -CN  -C0CoHs -CHp-0-CO-CHy M 186

-CH3 “CN  -COyCoHg -CHy-0-CO-CHg  Cl 120

-CHz -CN -COCH3 H F 262

-CH3 -CN  -CO-CHg H H 278

10. -CH3 -CN -C0,-CH3 H H



példa R! R2
széma

11. H -CN
12. H -CN
13, -Chg -CN
14. -CH3 -CN
15.  -CHg -CN
16.  -CHg -CN
17.  -Chg -CN
18.  -CHg -CN

1. téblé

-C0,- (CHp)p-CHz
-C0,- (CHp)-CHg
-C0pCHz
-CO,CH(CH3),
-C0,C;Hs
-C0,CHHs5
-C0,C,Hs

-C0,-CH(CH3)

zat (folytatds)

R3 R%6
-CHg H
~CH H
-CF3 H
-CF3 K
-CF3 H

~CHoNH, "

‘Cﬂz‘O(CHZ)Z'NNZ H

-CHz'O‘(CH2)3'NHZ H

Op. °C

171-173

171-174

139

212

182

162

hab

Enantiomer

)

+)
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Szabadalmi igénypontok

1. 2,6-diszubsztitudlt 4-kinolil-dihidropiridin-sz&arma-

zékok - a képletben

Rl és R® jelentése azonos vagy kiilénbdz8, és jelentésiik
hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,
vagy egyenes vagy eldgazé szénlancli, legfeljebb 8 szénato-
mos alkilcsoport, amely adott esetben hidroxilcsoporttal,
legfeljebg 8 szénatomos, egyenes vagy eladgazd szénlanci
alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal, vagy -NR6R7-,

-0-CO-R8, -0-(CH,)5-OR8' vagy -0-(CH3)4'-NR?R10 &ltaléanos

képlet csoporttal helyettesitett - a képletekben

R6, R7, RY és R10 jelentése azonos vagy kiilénbdz8, és
jelentésiik hidrogénatom, fenilcsoport, vagy egyenes
vagy elagazd szénlanci, legfeljebb 6 szénatomos alkil-
csoport,

R8 és R8' jelentése azonos vagy kiilénbdz&, és jelentésiik
egyenes vagy eldgazd szénlanci, legfeljebb 6 szénato-
mos alkilcsoport,

és

a és a' értéke azonos vagy kiilonbozd, és értékik 2, 3, 4
vagy 5> -,

R2 jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport, vagy

Rl és RZ egyiitt (a) képletd laktongyfirlit képeznek,

R3 jelentése 6 - 10 szénatomos arilcsoport, amely adott
esetben legfeljebb hiromszorosan, azonosan vagy kiilén-

béz&en, halogénatommal, nitro-, ciano-, hidroxil-, amino-,
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trifluor-metil-, trifluor-metoxi-, trifluor-metil-tio-

csoporttal, legfeljebb 8 szénatomos, egyenes vagy elagazd

szénlancG alkil-, alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal

vagy karboxilcsoporttal helyettesitett, vagy jelentése

tienil- vagy piridilcsoport, amelyek adott esetben halo-

génatommal helyettesitettek,

jelentése -CO-NR12R13, -co-A-R14 vagy -P(0) (OR13) (OR16)

dltalanos képletll csoport - a képletekben

R12 &s R13 jelentése azonos vagy kiilénb6z8, és jelentésiik
hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd szénlénci vagy cik-
lusos, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 10 szénato-
mos szénhidrogéncsoport, amely adott esetben halogén-
atommal, hidroxil-, ciano-, 6 - 10 szénatomos aril-,
aril-oxi- vagy aril-tio- vagy 5-7-tagd, telitett vagy
telitetlen, legfeljebb harom S, N vagy O heteroatomot
tartalmazd heterociklusos csoporttal helyettesitett,
és a ciklusos csoportok halogénatommal, cianocsoport-
tal, egyenes vagy eldgazd szénlanci, legfeljebb 4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-kar-
bonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy halogén-
-alkil-tio-csoporttal lehetnek helyettesitve, vagy je-
lentésiik 6 - 10 szénatomos arilcsoport vagy 5-7-taguq,
telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom S, N vagy O
heteroatomot tartalmazdé heterociklusos csoport,
amelyek adott esetben legfeljebb kétszeresen,
azonosan vagy kiilénb&z8en halogénatommal, ciano-

csoporttal vagy egyenes vagy eldgazd szénlancq, leg-
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feljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy
halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek helyettesitve,
vagy

és R13 a kézbezart nitrogénatommal egyiitt 5-8-taga te-
litett vagy telitetlen heterociklusos csoportot képez,
amelyet adott esetben oxigénatom vagy S(O)p,-CO- vagy

-NR17 a1taléanos képletd csoport szakithat meg - a kép-

letekben
b értéke 0, 1 vagy 2, és
R17 jelentése hidrogénatom vagy 6 - 10 szénatomos

arilcsoport, amely adott esetben legfeljebb két-
szeresen, azonosan vagy kiilonbézden halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy elagazd
szénlancl, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,
alkoxi-, alkil-tio- vagy alkoxi-karbonil-csoport-
tal, vagy legfeljebb 4 szénatomos halogén-alkil-,
halogén-alkoxi~ vagy halogén-alkil-tio-csoporttal
helyettesitett, vagy

jelentése ciklusos, telitett vagy telitetlen,
egyenes vagy eldgazd szénlanci, legfeljebb 8
szénatomos szénhidrogéncsoport, amely adott
esetben hidroxilcsoporttal, halogénatommal vagy

6 - 10 szénatomos arilcsoporttal, vagy 5-7-tagq,
telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom S, N
vagy O heteroatomot tartalmazdé heterociklusos

csoporttal helyettesitett, és a ciklusos
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csoportok legfeljebb kétszeresen, azonosan vagy
kiildnbézden halogénatommal, cianocsoporttal,
egyenes vagy eldgazd szénlanciG, legfeljebb 4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-
-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy
halogén~alkil-tio-csoporttal helyettesitettek,
és a heterociklusos csoport adott esetben egyenes
vagy eladgazd szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos
alkoxi- vagy alkil-tio-csoporttal, halogén-
atommal, 6 - 10 szénatomos arilcsoporttal, 4-7-
tagG, telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom
S, N vagy O heteroatomot tartalmazd heterociklu-
sos csoporttal, vagy egyenes vagy elagazd szén-
lancG, legfeljebb 4 szénatomos alkilcsoporttal
helyettesitett, amely 6 - 10 szénatomos aril-
csoporttal lehet helyettesitve -,
jelentése kozvetlen kotés vagy oxigénatom,
jelentése hidrogénatom, 6 - 10 szénatomos arilcsoport
vagy 4-7-tagd, telitett vagy telitetlen, legfeljebb
harom S, N vagy O heteroatomot tartalmazé heterociklu-
sos gylrd, és a gylrlk adott esetben legfeljebb harom-
szorosan, azonosan vagy kiilonbozden helyettesitve
vannak halogénatommal, cianocsoporttal, egyenes vagy
elagazd szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,
alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-,
halogén-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal,

vagy jelentése ciklusos, egyenes vagy eldgazd szénlan-
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ci, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 12 szénatomos
szénhidrogéncsoport, amelyet adott esetben legfeljebb
harom azonos vagy kiilonb6zd csoport szakit meg a
kovetkezdk kozilil: oxigénatom, -CO-, -CO-NH-, -0-CO-,
-C0-0-, -NH-CO-, -SO,-NH-, -NH-S0,-, -S5(0)c- vagy
-NR18 sltalanos képletdl csoport - a képletben
c értéke a b-nél megadott értékek, és ezzel azonos
vagy ettdl kiilénbdzg,
R18 jelentése az R17-nél megadott szubsztituensek, és
ezzel azonos vagy ettdl kiilonbozd -, vagy
a szénhidrogéncsoportot legfeljebb harom, azonos vagy
kiilénbozd 6 - 10 szénatomos arilidéncsoport vagy (b),
(c), (d) vagy (e) képletll csoport szakitja meg - a
képletekben '
d és e értéke azonos vagy kiilonbozd, és értékik
1 vagy 2 -, és
az arilidén-csoport és a heterociklusos csoportok halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy elagazd szén-
lanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-
-tio-, alkoxi—karboﬂil-, halogén-alkil-, halogén-
alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek
helyettesitve, és
a szénhidrogéncsoport adott esetben legfeljebb haromszoro-
san, azonosan vagy kiilénbdz8en 3 - 8 szénatomos ciklo-
alkilcsoporttal, halogénatommal, nitro-, ciano-,
hidroxil-, -0-NO, képletd csoporttal, egyenes vagy el-

dgazd szénlancl, legfeljebb 8 szénatomos alkil-tio-,
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alkoxi- vagy acil-oxi-csoporttal vagy 6 - 10 szénato-
mos aril-, aril-oxi- vagy aril-tio-csoporttal, vagy
5-7-tagd, telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom
S, N vagy O heteroatomot tartalmazdé heterociklusos
gyldrdvel helyettesitett, és az emlitett gydrik legfel-
jebb haromszorosan, azonosan vagy kiilénbdzden halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy elagazd szén-
lanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-
-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-
-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek
helyettesitve, vagy
a szénhidrogéncsoport adott esetben -CO,-R19, -CONR20R21,
vagy -NR22R23 4ltalénos képletd csoporttal helyet-
tesitett - a képletekben
R19 jelentése az R17-nél megadott szubsztituensek,
és ezzel azonos vagy ettdl kiilonbozd, és
R20, R21, R22 &s R23 jelentése az R12-nél és R13-nsl
megadott szubsztituensek, és ezekkel azonosak
vagy ezektdl kililonbozdek, és
R15 és R16 jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
egyenes vagy eldgazd szénlancli, legfeljebb 8 szénato-
mos alkilcsoport,
vagy
R15 &s R16 a k&zbezart oxigén- és foszforatommal egyiitt
5-7-tagli telitett heterociklusos gylrit képez,
azzal a megk&téssel, hogy R® jelentése helyettesitetlen alkil-

csoporttél eltérd, ha egyidejfileg R! jelentése helyettesitetlen
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alkilcsoport vagy Rl és R2 egyiitt laktongyGr(t képez -,

valamint séik.

2. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalénos képletli vegyii-

letek - ahol

Rl és R® jelentése azonos vagy kiilénb6z3, és jelentésiik

R2

hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,

vagy egyenes vagy elagazd szénlanci, legfeljebb 6 szénato-

mos alkilcsoport, amely adott esetben hidroxilcsoporttal,
legfeljebb 4 szénatomos egyenes vagy eldgazd szénlanci
alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal vagy -NR6R7,

-0-C0-R8, -0-(CHj)5-OR8' vagy -0-(CHj)4+-NROR10 &1talanos

képletd csoporttal helyettesitett - a képletekben

R6, R7, R2 és R10 jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és je-
lentésiik hidrogénatom, fenilcsoport vagy egyenes vagy
eldgazd szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkilcso-
port,

R8 &és R8' jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
egyenes vagy elagazd szénlanci, legfeljebb 4 szénato-
mos alkilcsoport és

a és a' értéke azonos vagy kiiloénbozd, és értékik 2, 3
vagy 4 -,

jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport, vagy

Rl &s R2 egyilitt (a) képletd laktongylrit képez,

R3

jelentése fenilcsoport, amely adott esetben flour-,
klératommal, nitro-, ciano-, hidroxil-, amino-, trifluor-
-metil-csoporttal, vagy egyenes vagy elagazd szénlanci,
legfeljebb 4 szénatomos alkil- vagy alkoxicsoporttal

helyettesitett, vagy jelentése tienil- vagy piridil-cso-
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port, amelyek adott esetben fluor-, klér- vagy brématommal

helyettesitettek,

jelentése -CO-NR12R13, -co-a-R14 vagy -P(0) (OR15) (0R16)

dltalénos képletl csoport - a képletekben

R12 és R13 jelentése azonos vagy kiilénbsdz8, és jelentésiik
hidrogénatom vagy egyenes vagy eldgazd szénlénca,
vagy ciklusos, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 6
szénatomos szénhidrogéncsoport, amely adott esetben
ciklopropil-, ciklopentil-, ciklohexilcsoporttal,
fluor-, klér-, brdématommal, hidroxilcsoporttal vagy
fenil- vagy piridilcsoporttal helyettesitett, és a
heterociklusos csoportok fluor-, klér-, brdématommal,
cianocsoporttal vagy egyenes vagy elagazd szénlancq,
legfeljebb 3 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkoxi-karbonil-csoporttal, trifluor-metil- vagy tri-
fluor-metoxi-csoporttal lehetnek helyettesitve, vagy
jelentésiik fenil- vagy piridilcsoport, amelyek adott
esetben fluor-, kldératommal vagy egyenes vagy elagazd
szénldnci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-,
alkil-tio-, alkoxi-karbonil-csoporttal, trifluor-
-metil vagy trifluor-metoxi-csoporttal helyettesitet-
tek, vagy

R12 &s R13 jelentése a kdzbezart nitrogénatommal egyiitt
5-7-tagi telitett vagy telitetlen heterociklusos cso-
portot képez, amelyet adott esetben oxigénatom, vagy
S(0)p-, vagy -CO- vagy -NR17 &dltalanos képletli cso-

port szakit meg - a képletekben
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b értéke 0, 1 vagy 2,

R17 jelentése hidrogénatom vagy fenilcsoport, vagy
ciklusos, egyenes vagy eldgazd szénlancli, teli-
tett vagy telitetlen, legfeljebb 6 szénatomos
szénhidrogéncsoport, amely adott esetben fluor-,
k1lé6r-, brématommal, vagy fenil- vagy piridil-
csoporttal helyettesitett, amelyek fluor-,
klératommal, metil-, etil-, metoxi-, etoxi-,
trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal
lehetnek helyettesitve, és

a heterociklusos csoport adott esetben egyenes vagy
elagazd szénlanch, legfeljebb 3 szénatomos
alkoxi- vagy alkil-tio-csoporttal, fluor-,
kl1lér-, brématommal, fenil- vagy piridilcsoport-
tal, vagy eladgazdé szénlanci, legfeljebb 4 szén-
atomos alkilcsoporttal vagy benzilcsoporttal
helyettesitett,

jelentése kdzvetlen kotés vagy oxigénatom,

jelentése hidrogénatom, fenil- vagy piridilcsoport,

amelyek adott esetben fluor-, klératommal, vagy

egyenes vagy el&gazé szénlénci, legfeljebb 3 szénato-
mos alkil-, alkoxi- vagy alkil-tio-csoporttal, tri-
fluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal helyet-
tesitettek, vagy jelentése ciklusos, egyenes vagy
elagazé szénlanci, telitett vagy telitetlen, legfel-
jebb 10 szénatomos szénhidrogéncsoport, amelyet leg-

feljebb kétszeresen, azonosan vagy Kiilénbdzden
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oxigénatom vagy -CO-, -CO-NH-, -0-CO-, -CO-0O-,
-NH-CO-, =~S03~NH-, -NH-SO,-képletd csoport, vagy
-5(0) - vagy -NR18 sltalanos képletd csoport szakit
meg - a képletekben
c értéke a b-nél megadott értékek, és ezzel azonos
vagy ettdl kiilonbdzik,
R18 Jjelentése az R17-nél megadott szubsztituensek,
és ezzel azonos vagy ettdl kiilonbozik, vagy

legfeljebb kétszeresen, azonosan vagy kiilénbdzden fenili-

déncsoport vagy (b) képletd csoport, vagy (c) altaléanos

képletd csoport - a képletben

d és e értéke azonos vagy kiilonb&zd és értékik 1 vagy 2 -,

vagy (d) vagy (e) képletd csoport szakit meg, és

a szénhidrogéncsoport adott esetben legfeljebb kétsze-
resen, azonosan vagy kiilénbdzden ciklopropil-, ciklo-
butil-, ciklopentil-, ciklohexilcsoporttal, fluor-,
klér-, brématommal, nitro-, ciano-, hidroxilcsoport-
tal, -O-NO, képletd csoporttal, egyenes vagy elagazd
szénlanci, legfeljebb 6 szénatomos alkil-tio-,
alkoxi- vagy acil-oxi-csoporttal, vagy fenil-,
fenoxi-, fenil-tio- vagy piridilcsoporttal helyet-
tesitett, és a ciklusos csoportok legfeljebb két-
szeresen, azonosan vagy kiilénbéz&en, fluor-, klér-,
brématommal, cianocsoporttal, vagy egyenes vagy
elagazd szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,
alkoxi-, alkil-tio- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal

vagy trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal
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helyettesitettek, vagy a szénhidrogéncsoport
-c0,~R19, -CONR20R21 vagy -NR22R23 &ltalanos képletd
csoporttal helyettesitett - a képletekben

R19 Jjelentése az R17-nél megadott szubsztituensek,

és ezzel azonos vagy ettdl kiilénbozik,

R20, R21, R22 gs R23 jelentése az R12 &s R13-nal
megadott szubsztituensek, és ezekkel azonosak
vagy ezektdl kiilonbdznek -,

R15 &s R16 jelentése azonos vagy kiilénbozd, és jelentésiik
egyenes vagy elagazd szénléanci, legfeljebb 6 szénato-
mos alkilcsoport,

vagy

R15 &s R16 a k&zbezart oxigénatommal és foszforatommal
egyilitt 6-taga telitett gyQrdt képez,

azzal a megkdtéssel, hogy R jelentése helyettesitetlen alkil-
csoporttdl eltérd, ha egyidejlleg Rl jelentése helyettesitetlen
alkilcsoport, vagy Rl és R2 egyiitt laktongylrtt képez -,
valamint soik.

3. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletd vegyii-

letek - ahol

Rl és RS jelentése azonos vagy kiilénbdz8, és jelentésiik
hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,
vagy metil- vagy etilcsoport, amelyek adott esetben
hidroxilcsoporttal, egyenes vagy eldgazd szénlancid, leg-
feljebb 4 szénatomos alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoport-

tal vagy -NRO6R7, -0-CO-R8, -0-(CHj)a-OR8' vagy
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-0-(CHp) 2+ -NRPR10 s1talanos képletd csoporttal helyettesi-
tett - a képletekben
R®, R7, R9 és R10 jelentése azonos vagy kiilénbsz&, és je-
lentésiik hidrogénatom, metilcsoport vagy 1 - 4 szén-
atomos alkilcsoport,
R8 &s R8' jelentése azonos vagy kiilénb6zd, és jelentésiik
1 - 4 szénatomos alkilcsoport, és
a és a' értéke azonos vagy kililénbozd, és értékik 2 vagy
3 -,

jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport, vagy

Rl és R2? egyiitt (a) képletd laktongyftriit képez,

RrR3

jelentése fenilcsoport, amely adott esetben flour-,

klératommal, nitro-, trifluor-metil-csoporttal, vagy leg-

feljebb 4 szénatomos alkil- vagy alkoxicsoporttal helyet-

tesitett,

jelentése -CO-NR12R13 vagy -co-A-R14 &ltalanos képletd

csoport - a képletekben

R12 &s R13 jelentése azonos vagy kiilénbdz8, és jelentésiik
hidrogénatom vagy fenilcsoport, vagy egyenes vagy
eldgazd szénlanci, ciklusos, telitett vagy telitet-
len, legfeljebb 4 szénatomos szénhidrogéncsoport,
amely adott esetben fenilcsoporttal helyettesitett,
amely fluor-, klératommal, legfeljebb 4 szénatomos
alkil- vagy alkoxicsoporttal lehet helyettesitve,

A jelentése kézvetlen kétés vagy oxigénatom,

R14 jelentése hidrogénatom vagy fenilcsoport, vagy

ciklusos, egyenes vagy eldgazd szénldancQ, telitett
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vagy telitetlen, legfeljebb 8 szénatomos szénhidro-
géncsoport, amelyet adott esetben oxigénatom vagy
kénatom, vagy -CO-NH-, -0-CO-, -CO-0-, =-NH-CO-
képletd csoport, vagy -NR18 &ltalanos képletd csoport
szakit meg - a képletben
R18 hidrogénatom, fenilcsoport, vagy legfeljebb 4
szénatomos, egyenes vagy eldgazd szénlanci
alkilcsoport, amely adott esetben fenilcsoport-
tal helyettesitett -, és
a szénhidrogéncsoport adott esetben ciklopropil-, ciklo-
butil-, ciklopentil-, ciklohexilcsoporttal, fluor-,
klératommal, ciano-, hidroxil-, fenil-, fenoxi-,
fenil-tio- vagy piridilcsoporttal helyettesitett,
vagy -CO,-R19, -CONR20R21l vagy -NR22R23 4ltaléanos
képletlli csoporttal helyettesitett - a képletekben
R19 jelentése az R18-nal megadott szubsztituensek,

és ezzel azonos vagy ettdl kiilonbozik,

R20, R21 R22 gs R23 jelentése az R12 &s R13-nal
megadott szubsztituensek, és ezekkel azonosak
vagy ezektdl kiilonbdznek -,

azzal a megkdtéssel, hogy R® jelentése helyettesitetlen alkil-
csoporttél eltérd, ha egyidejfleg Rl jelentése helyettesitetlen
alkilcsoport, vagy Rl és R2 egyiitt laktongy@rGt képez -,
valamint séik.

4. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletd vegyli-

letek - a képletben



svee . .o .
o et o o e
. . . 3

A4 . . - . e
LA d ®ee Sove vop s

. 3
3 .

- 39 -

R1 és R® jelentése azonos vagy kiildnbdzd, és jelentésiik

hidrogénatom, formil-, ciano-, trifluor-metil-csoport,

vagy metilcsoport, amely adott esetben hidroxil-,

metoxi-, acetoxi-, aminocsoporttal, vagy =-O-(CH3)z—OCHj

vagy -O-(CHy)a'!-NHp &ltalénos képletdl csoporttal helyet-

tesitett - a képletekben

a és a' értéke azonos vagy kilonbdzd, és értékik 2 vagy
3 -,

jelentése nitro- vagy cianocsoport, vagy

és R2 egyiitt (a) képletl laktongylrit képez,

jelentése fenilcsoport, amely adott esetben flour-,
kldératommal, nitro-, trifluor-metil-, metil- vagy
metoxicsoporttal helyettesitett,
jelentése -CO-A-R14 altalanos képletd csoport - a
képletben
A jelentése kdzvetlen kétés vagy oxigénatom, és
R14 jelentése egyenes vagy eldgazé szénléncd, telitett,
legfeljebb 6 szénatomos szénhidrogéncsoport, amelyet
adott esetben oxigénatom szakit meg, és amely adott
esetben ciklopropil-, ciklobutil-, ciklopentil-,
ciano-, fenil-, piridil- vagy fenoxicsoporttal
helyettesitett, vagy -NR22R23 &ltalénos képletd cso-
porttal helyettesitett - a képletben
R22 &s R23 jelentése azonos vagy kiilonb6zd, és jelen-
tésiik hidrogénatom, egyenes vagy elagazd
szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkilcsoport,

fenil- vagy benzilcsoport -,
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azzal a megkotéssel, hogy R® jelentése helyettesitetlen alkil-

csoporttél eltérd, ha egyidejlileg Rl jelentése helyettesitetlen

alkilcsoport, vagy Rl és R2 egyiitt laktongylrdt képez.

valamint séik.
5. Eljaras az (I) &ltaléanos képletd vegyliletek - a

képletben

R1 és RS jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
hidrogénatom, ciano-, formil-, trifluor-metil-csoport,
vagy egyenes vagy eldgazd szénlancid, legfeljebb 8 szénato-
mos alkilcsoport, amely adott esetben hidroxilcsoporttal,
legfeljebb 8 szénatomos, egyenes vagy eldgazd szénlancua
alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal, vagy -NRO®R7-,

-0-C0-R8, -0-(CH,),-OR8' vagy -0-(CHp)a+-NRPR10 &ltalanos

képletd csoporttal helyettesitett - a képletekben

R6, R7, R? és R10 jelentése azonos vagy kiilénb6z&, és
jelentésiik hidrogénatom, fenilcsoport, vagy egyenes
vagy eldgazdé szénlanci, legfeljebb 6 szénatomos alkil-
csoport,

R8 és R8' jelentése azonos vagy kiilénbdz8, és jelentésiik
egyenes vagy eladgazd szénlénch, legfeljebb 6 szénato-
mos alkilcsoport,

és

a és a' értéke azonos vagy kiilénbozd, és értékik 2, 3, 4
vagy 5 -,

R2 jelentése nitro-, ciano- vagy formilcsoport, vagy
Rl &s R2 egyiitt (a) képletd laktongydrdt képeznek,

R3 jelentése 6 - 10 szénatomos arilcsoport, amely adott
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esetben legfeljebb haromszorosan, azonosan vagy kiloén-
bbz8en, halogénatommal, nitro-, ciano-, hidroxil-, amino-,
trifluor-metil-, trifluor-metoxi-, trifluor-metil-tio-
csoporttal, legfeljebb 8 szénatomos, egyenes vagy elagazd
szénlanci alkil-, alkoxi- vagy alkoxi-karbonil-csoporttal
vagy karboxilcsoporttal helyettesitett, vagy jelentése
tienil- vagy piridilcsoport, amelyek adott esetben halo-
génatommal helyettesitettek,
jelentése -CO-NR12R13, -co-A-R14 vagy -P(0) (OR1%) (OR16)
altalanos képletd csoport - a képletekben
R12 &s R13 jelentése azonos vagy kiilénbdzd, és jelentésiik
hidrogénatom, egyenes vagy elagazdé szénlédnci vagy cik-
lusos, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 10 szénato-
mos szénhidrogéncsoport, amely adott esetben halogén-
atommal, hidroxil-, ciano-, 6 - 10 szénatomos aril-,
aril-oxi- vagy aril-tio- vagy 5-7-tagd, telitett vagy
telitetlen, legfeljebb harom S, N vagy O heteroatomot
tartalmazd heterociklusos csoporttal helyettesitett,
és a ciklusos csoportok halogénatommal, cianocsoport-
tal, egyenes vagy eligazd szénlanci, legfeljebb 4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-kar-
bonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy halogén-
-alkil-tio-csoporttal lehetnek helyettesitve, vagy je-
lentésiik 6 - 10 szénatomos arilcsoport vagy 5-7-tagq,
telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom S, N vagy O
heteroatomot tartalmazé heterociklusos csoport,

amelyek adott esetben legfeljebb kétszeresen,
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azonosan vagy kiilonbdzden halogénatommal, ciano-
csoporttal vagy egyenes vagy eldgazd szénlanci, leg-
feljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy
halogén-alkil-tio~csoporttal lehetnek helyettesitve,
vagy
és R13 a kdzbezart nitrogénatommal egyiitt 5-8~-tagd te-
litett vagy telitetlen heterociklusos csoportot képez,
amelyet adott esetben oxigénatom vagy S(0)p,-CO- vagy
-NR17 31talanos képletd csoport szakithat meg - a kép-
letekben
b értéke 0, 1 vagy 2, és
R17 Jjelentése hidrogénatom vagy 6 - 10 szénatomos
arilcsoport, amely adott esetben legfeljebb két-
szeresen, azonosan vagy kiilonbozden halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy elagazd
szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,
alkoxi-, alkil-tio- vagy alkoxi-karbonil-csoport-
tal, vagy legfeljebb 4 szénatomos halogén-alkil-,
halogén-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal
helyettesitett, vagy
jelentése ciklusos, telitett vagy telitetlen,
egyenes vagy eldgazd szénlanci, legfeljebb 8
szénatomos szénhidrogéncsoport, amely adott
esetben hidroxilcsoporttal, halogénatommal vagy
6 - 10 szénatomos arilcsoporttal, vagy 5-7-tagq,

telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom S, N
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vagy O heteroatomot tartalmazé heterociklusos
csoporttal helyettesitett, és a ciklusos
csoportok legfeljebb kétszeresen, azonosan vagy
kiilonbbz8en halogénatommal, cianocsoporttal,
egyenes vagy eladgazd szénlanci, legfeljebb 4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-
-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-alkoxi- vagy
halogén-alkil-tio-csoporttal helyettesitetteXk,
és a heterociklusos csoport adott esetben egyenes
vagy eldgazé szénlancli, legfeljebb 4 szénatomos
alkoxi~ vagy alkil-tio-csoporttal, halogén-
atommal, 6 - 10 szénatomos arilcsoporttal, 4-7-
tagl, telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom
S, N vagy O heteroatomot tartalmazd heterociklu-
sos csoporttal, vagy egyenes vagy elagazd szén-
1l4ncid, legfeljebb 4 szénatomos alkilcsoporttal
helyettesitett, amely 6 - 10 szénatomos aril-
csoporttal lehet helyettesitve -,
jelentése kézvetlen kdtés vagy oxigénatom,
jelentése hidrogénatom, 6 - 10 szénatomos arilcsoport
vagy 4-7-tag, telitett vagy telitetlen, legfeljebb
harom S, N vagy O heteroatomot tartalmazé heterociklu-
sos gylrt, és a gylrik adott esetben legfeljebb harom-
szorosan, azonosan vagy kiilonbézden helyettesitve
vannak halogénatommal, cianocsoporttal, egyenes vagy
elagazd szénlanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-,

alkoxi-, alkil-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-,
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halogén-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal,
vagy jelentése ciklusos, egyenes vagy elagazd szénlan-
ci, telitett vagy telitetlen, legfeljebb 12 szénatomos
szénhidrogéncsoport, amelyet adott esetben legfeljebb
harom azonos vagy kildnb6zd csoport szakit meg a
kovetkezdk koziil: oxigénatom, -CO-, -CO-NH-, -0-CO-,
-CO0-0-, -NH-CO-, -S05-NH-, -NH-SO3-, =S(O)c- vagy
-NR18 &dltalanos képletd csoport - a képletben
c értéke a b-nél megadott értékek, és ezzel azonos
vagy ettdl kiilonbozd,
R18 jelentése az R17-nél megadott szubsztituensek, és
ezzel azonos vagy ettdl kiilonbozd -, vagy
a szénhidrogéncsoportot legfeljebb hdrom, azonos vagy
kiilénbozd 6 - 10 szénatomos arilidéncsoport vagy (b),
(c), (d) vagy (e) képletl csoport szakitja meg - a
képletekben
d és e értéke azonos vagy kilénbdzd, és értékiik
1 vagy 2 -, és
az arilidén-csoport és a heterociklusos csoportok halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy elagazd szén-
lanca, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-
-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-
alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek
helyettesitve, és
a szénhidrogéncsoport adott esetben legfeljebb haromszoro-
san, azonosan vagy kiildnbbzden 3 - 8 szénatomos ciklo-

alkilcsoporttal, halogénatommal, nitro-, ciano-,
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hidroxil-, -0-NO; képletd csoporttal, egyenes vagy el-
d4gazd szénlanci, legfeljebb 8 szénatomos alkil-tio-,
alkoxi- vagy acil-oxi-csoporttal vagy 6 - 10 szénato-
mos aril-, aril-oxi- vagy aril-tio-csoporttal, vagy
5-7-tagii, telitett vagy telitetlen, legfeljebb harom
S, N vagy O heteroatomot tartalmazé heterociklusos
gylrdvel helyettesitett, és az emlitett gylrtk legfel-
jebb haromszorosan, azonosan vagy kiilénbdzden halogén-
atommal, cianocsoporttal, egyenes vagy elagazdé szén-
lanci, legfeljebb 4 szénatomos alkil-, alkoxi=-, alkil-
-tio-, alkoxi-karbonil-, halogén-alkil-, halogén-
-alkoxi- vagy halogén-alkil-tio-csoporttal lehetnek

helyettesitve, vagy

a szénhidrogéncsoport adott esetben -CO,-R19, -CONR20RZ1,

vagy

R15

vagy -NR22R23 &41talénos képletd csoporttal helyet-

tesitett - a képletekben

R19 jelentése az R17-nél megadott szubsztituensek,
és ezzel azonos vagy ettdl kilonbdzd, és

R20, R21, R22 &g R23 jelentése az R12-nél és R13-nal
megadott szubsztituensek, és ezekkel azonosak
vagy ezektdl kiildnbozdek, és

és R16 jelentése azonos vagy kiilénb&zd, és jelentésiik

egyenes vagy eldgazd szénlanclG, legfeljebb 8 szénato-

mos alkilcsoport,

és R16 a kdzbezart oxigén- és foszforatommal egyiitt

5-7-tagi telitett heterociklusos gyfr{t képez,
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azzal a megkdtéssel, hogy R® jelentése helyettesitetlen alkil-
csoporttdl eltérd, ha egyidejfileg Rl jelentése helyettesitetlen
alkilcsoport vagy Rl és R2 egyiitt laktongyQrGt képez -,
valamint séik el&allitasara, azzal jellemezve, hogy
(A) egy (II) Altalanos képletdl vegyliletet - a képletben
R3 jelentése a megadott -
eldszdr egy (III) altaldnos képletd acilvegylilettel - a kép-
letben R4 és R® jelentése a megadott - reagdltatunk, adott
esetben a (IV) Altaldnos képletd ilidén-vegylilet - a képletben
R3, R? és R® jelentése a megadott -
izolalasaval, majd a kapott vegyliletet egy (V) &altaléanos
képletd vegylilettel reagadltatjuk amménia vagy amméniumsék je-
lenlétében, vagy pedig kdzvetleniil egy (VI) &ltalénos képletd
amino-szarmazékkal - a képletben
Rl és R2 jelentése a megadott -,
reagaltatjuk, adott esetben inert oldészer jelenlétében, vagy
(B) egy (II) Altaldnos képletld aldehidet eldszdr egy (V)
dltalanos képletd vegylilettel reagdltatunk, adott esetben a
(VII) &altal&nos képlet@ ilidén-vegyililet izolalasaval - a
képletekben R, R2 és R3 jelentése a megadott -, majd egy
kévetkezd lépésben a kapott (VII) &ltalanos képletd vegyliletet
egy (III) &ltalanos képletl vegylilettel reagadltatjuk inert ol-
dészerben amménia vagy amméniumsd jelenlétében, vagy kodzvetle-
niil egy (VIII) &ltaladnos képletll enamino-karbonsav-szarmazékkal
~ a képletben
R4 és R® jelentése a megadott -

reagaltatjuk, vagy
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az olyan (I) &ltalédnos képletd vegyliletek eldallitasa-
ra, amelyeknek képletében Rl é&s R2 egyiitt laktongyiirdt képez,

(c) az (A) vagy (B) eljdras szerint egy (IX) &altalénos
képletl vegyliletet - a képletben
R3, R? és RS jelentése a megadott és
R24 jelentése 1 - 6 szénatomos alkilcsoport, és
R25 jelentése szokasos lehasadé csoport, igy példaul klér-

atom vagy acetoxicsoport -,
411itunk eld, majd ismert médon savval vagy bazissal kata-
1lizalt gylrlzarasi reakcidét folytatunk le.

6. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalénos képletd vegyi-
letek alkalmazdsa sziv és keringési megbetegedések kezelésére.
7. Gybgyaszati készitmények, amelyek legalabb egy 1.
igénypont szerinti (I) &ltaldnos képletl vegyliletet tar-

talmaznak.

8. Eljaras gydgyaszati készitmények eldallitasara, azzal
jellemezve, hogy legalabb egy 1. igénypont szerinti (I)
dltalanos képletid vegyiiletet, adott esetben szokdsos segéd- és
hordozéanyagokkal megfeleld adagolasi formava alakitunk.

9. Az 1. igénypont szerinti (I) &altaléanos képletd vegyi-
letek alkalmazdsa pozitiv inotrép hatasi gydgyéaszati
készitményekben.

A meghatalmazott:
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