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A taldlmdny térgya eljarés az (I) altald-

nos képleti pirido-pirimidin-szérmazékok - a
képletben

Rt

jelentése naftil-, tienil-, fu-
ril-, piridil- vagy benzooxadi-
zolil-csoport vagy adott eset-
ben egyszeresen, kétszeresen,
hdromszorosan, négyszeresen
vagy 6tsz0rdsen, azonosan
vagy kilénbdzden 1-4 szén-
atomos alkil-, 1-4 szénatomos
alkoxi~csoporttal, halogénatom-~
mal, trihalogén-metil-, nitro-,

ciano~ vagy S-benzil-csopori-

tal helyettesitett fenilcsopor‘,
vagy halogénezett piridilcso-

port,
RZ

jelentése 1-4 szénatomos alkil-
csoport vagy ORS

altaldnos

képletll csoport - ahol

Re
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jelentése 1-10 szénatomos
alkilcsoport, amelyetl
adott esetben oxigénatom
szakithat meg és/vagy
amely adott esetben ha-
romszorosan halogénatom-
mal, vagy egyszeresen 1-

szénatomos acilcso-
portial vagy (1-4 szén-
atomos  alkil)-benzil-ami-
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RY, R, RS

eloallitasara.
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2
no-csoporttal lehet he-
yettesitve, vagy 2-5

szénatomos alkenilcsoport
jeleniése 1-4 szédnatomos alkil-
csoport vagy (1-4 szénatomos
acil)-oxi-(1-4 szénatomos =l-
kil)-csoport és
R? jelentése azonos vagy hi-
16nbdzd és jeleniéslik hidro-
génatom vagy 1-4 szénatomos
alkilcsoport és az R' és RS,
valamint az Rf® és R? szubszti-
tuensek a nitrogénatommal
pirrolidino-, piperidino~, mor-
folino- wvagy (1-4 szénatomos
alkil)-piperazinil-csoportot ké~
peznek -

.A)

B)

A talalmdny szerint

a (II) dltalénos képlet
karbonil-szérmazékot a (III) dltalénos
képleti 6-amino-pirimidin-szdrmazékkal
reagéltatjdk szerves olddszer jelenlété-
ben 20-150 °C hdémérsékleten, vagy

a (IV) éltaldnos képlett aldehidet az (V)
altaldnos képletd béta-dikarbonil-vegyt-
letiel és a (III) éltalénos képletd 6-ami~
no-pirimidin-szérmazékkal reagsaliatjsk,
adoit esetben inert szerves olddszer je-
lenlétében 20-150 °C homérsékleten.

A taldlmény szerinti vegylletek vérke-

ilidén-béta-di-

ringdst befolydsold hatdsuvak.







A taldlmény térgya eljarés Gj pirido-pi-
rimidinszédrmazékok, valamint az ezekel a
vegyuleteket tartalmazo gyogyaszati
készitmények elbdllitdsdra. Ezek a vegytilelek
veérkeringés—befolyasold hatasuak.

Ismert, hogy az 1,2,3,7-tetrahidro-piri-
din-szérmazékokat ugy allitjak e1d, hogv egv
aldehidnek és egy bela-dikarbonil-vegyulet-
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nek az ekvimolaris mennyiségét a 2,2’-meti- .

reagallat-
1981,

léen-diimidazolin hidrokloridsdjaval
iak (H. Meyer, Liebigs Ann. Chen.
1523).

A taldlmdny szerinti vegylleteket az ()
gltaldnos képlet abrdzolja. Ebben a képletben
R? jelentése naftil-, tienil-, fu-

ril-, piridil- vagy benzooxadi-
azolil-csoport vagy adoilt eset-
ben egyszeresen, kétszeresen,
héromszorosan, négyszeresen
vagy Otszdrdsen, azonosan
vagy kilonbozden 1-4 szén-
atomos alkil-, 1-4 szénatomos
alkoxi-csoporttial, halogénatom-
mal, trihalogén-metil-, nitro-,
ciano- vagy S-benzil-csoport-
tal helyettesitett fenilcsoport,
vagy halogénezeti piridilcso-

port,
R? jelentése 1-4 szénatomos alkil-
csoport vagy OR® saltaléanos

képletl csoport - ahol
R®  jeleniése 1-10 szénatomos

alkilesoport, amelyet
adolt esetben oxigénatom
szakithat meg és/vagy

amely adott esetben ha-~
romszorosan halogénatom-
mal, vagy egyszeresen 1-
-4 szénatomos acilcso-
porttal vagy (1-4 szén-
atomos alkil)-benzil-ami-
no-csoporttal lehet he-
lyetiesitve, vagy 2-5
szénalomos alkenilcsoport
R3 jelentése 1-4 szénatomos alkil-
csoport vagy (1-4 szénatomos
acil)~oxi-(1-4 szénatomos al-
kil)-csoport és
RS, R5, R¢ és R’ jelentése mzonos vagy ki~
16nbozd és jelentésuk hidro-
génatom vagy 1-4 szénatomos
alkilcsoport és az R* és RS,
valamint az R® és R’ szubszti-
tuensek a nitrogenatommal
pirrolidino-, piperidino-, mor-
folino~ vagy (1-4 szénatomos
alkil)-piperazinil-casoportot ké-
peznek.

A taldlmény szerinti (I) altaldnos képle~
td pirido-pirimidin-szdrmazékokat ugy allit-
juk eld, hogy

A) a (II) 8ltaldnos képletl ilidén-p-di-
karbonil-vegylletet - a képlethen R!, R? és
R? jelentése a mar megadott - a (III) Altala-
nos képleti 6-amino-pirimidinnel - a képlet-
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ben Rt R5 Ré és R? jelentése a mir meg-
adott - reagsltatjuk szerves olddszer jelen-
1étében, vagy

B) A (1V) &ltalénos képletli aldehidet -

R! jelentése a mér megadoti - az (V) dllala~
nos képlettl p-dikarbonil~vegyilettel - =a
képletben R? és R? jelentése a mar megadott
és a (I11) dltaldnos képlet 6-amino-pirimi-
dinnel - a képletben R4, R5 RS és R’ jelen-
tése a mar megadotl - reagallaljuk adott
esetben szerves oldoszer jelenlétében.

A taldlmdny szerinti (I) dltaldnos képle-
10 pirido-pirimidin-szdrmazékok - a képlet-
ben R!-R? jelenlése a mar megadott - ujak
és értékes farmakolégiai hatésuak. A vegyi-
letek befolydsoljdk a vérkeringést, rendlis
értdgitd és diuretikus hatédsuak és igy alkal-
mazhatok vérnyomdscedkkentd szerként, ér-
tdgitdkénlt és diuretikumokként kalénbozd
veérkeringési zavarock és a szervezel elekiro-
lit-héztartdsénak a problémdi eseién, igy te-
hdt gazdagitjdk a gyogyszerek vélasziékat.

A taldlmény szerinti vegyulletek bézikus
ceoporttal rendelkeznek és igy eloallitdsi
modjuktdl fuggben sdik alakjaban is kival-
hatnak. Mind a szabad bézisok, mind a sdék a
taldlmdnyunk oltalmi kdérébe tartoznak.

Az alkalmazott kiindulési anyagoktdl
figgben a {aldlmény szerinii vegyiletek
szintézise a koévetkezd reakcidvdzlatok sze-
rint mehetl végbe.

A reakcidvézlatokban példaként a 2,4-
-diemino-7-metil-5~(2-nitro-fenil)~5,8-dihidro~
pirido[2,3~d]pirimidin-6-karbonsav-izobutil~
-észler és a 2,4-dimorfolino-7-metil-5-[3-(iri-
fluor-metil)-fenil]-5,8-dihidropirido-{2.3-d}pi-
rimidin-6-karbonsav-etil-észter eléallitasst
mutatjuk be. A reakcidkat az A) €s B) reak-
cidvazlat szemlélteti.

A eljéras

Az A) eljdrde szerint a (II) &ltalénos
képlet( ilidén-p-dikarbonil-vegylletet a (III)
altaldnos képletll 6-amino-pirimidin-szarmazé-
kokkal reagéltatjuk.

A  kindulési vegylletként alkalmazott
(I1T1) &altaldnos képlett 6B-amino-pirimidin-
-gzarmazeékok - a képletben RY-R? jelentése
a mdr megadolt - az irodalombdl ismertek
vagy az irodalombdl ismert modszerekkel al-
lithatdk 16 [példdul Chem. Pharm. 19. 1526
(1971)1.

Példaként megemlitjok a kdvetkezd ve-
gyuleteket: 2,4,6-triamino-pirimidin, 6-amino-
~-2,4-bisz~(dietil-amino)-pirimidin,
-2,4-bisz~(dibutil-amino)-pirimidin.

Az eljérdsban higitdszerkénti eldnydsen
szerves oldoszereket alkalmazunk., Ilyenek
példaul az alkoholok - igy a metanol, az eta-
nol és az izopropanol-, vagy az éterek - igy
a dioxén, a tetrahidrofuran, a glikol-monome-
til-cter és a glikol-dimetil-éter -, vagy a
dimetiliformamid, a dimetilsznulfoxid, az ace-

6~amino—

3-



o

tonitril, a piridin vagy a hexametil-toszfor-
sav-triamid vagy a jégecet.

A reakciohdémérséklet széles tartomany-
ban valtozhat. Allaléban 20 °C és 150 °C,
eldny6sen 20 °C és 120 °C kozoiti homérsek-
leten, kildndésen az alkalmazotti oldoszer for-
réspontjin dolgozunk.

A reakciot lefolylathatjuk normal nyo-
méson, de dolgozhatunk megemelt nyomason
is. Altaldban normal nyomason dolgozunk.

A taldlmény szerinii eljdréas végrehajla-
sa sor8n 1 mdl ilidén-vegytletre szamitva 1
mol 6-amino~pirimidin-szarmazékot alkalma-
zunk megfeleld olddszerben. A taldlmany sze~
rinti vegytltetek izoldldsal és tisztitasat eld-
nybsen ugy végezzik, hogy az olddszert va-
kuumban eltdvolitjuk és a visszamaradd
anyagot megfeleld olddoszerbdl aAtkristdlyosit-
Jjuk vagy médszerrel, igy
példaul oszlopkromatografiasan megfeleld
hordozdanyagon tisztitjuk.

ismert tisziitasi

B eljéras

A B eljdrés szerint a (IV) altaldnos kép-
letG aldehidet az (V) 4dltalanos képletl p-di-
karbonil-vegytleitel és egy (III) altaldnos
képletli 6-amino-pirimidin-szdrmazékkal
agaltatjuk.

A (IV), (V) és (III) éltaldnos képletek-
ben az R!, R?, R3, R4 RS, R és R?
tituensek jeleniédse a mar megadott.

A  kiinduldsi vegytleiként alkalmazolt
(IV) altaldnos képletll aldehidek az irodalom-
bol ismertek és az irodalombdl ismert eljard-
sokkal allithatdk eld. [Példaul Mosetting, Org.
Reactions VIII, 218 (1954)].

Példaként megemliljik a koveikezd ve-

re-

szubsz-

gyuleteket: benzaldehid, vagy p-naftil-alde~
hid, 2-, 8- vagy 4-metil-benzaldehid, 2-
vagy 4-n-butil-benzaldehid, 2-, 3- vagy 4-

-izopropil-benzaldehid, 2-, 3- vagy 4-metoxi-
-benzaldehid, 2-, 3- vagy 4-klor(brom)-flu-
or-benzaldehid, 2-, 3- vagy 4-{(trifluor-me-
til)-benzaldehid, 2-, 3- vagy 4-nitro-benzal-
dehid, 2-, 3- vagy 4-ciano-benzaldehid, 2,3-,
2,4- vagy 2,6-diklér-benzaldehid, 2-fluor-3-
-klér-benzaldehid, 2,3,4,5,6-pentafluor-benz~
aldehid, 2,4-dimelil-benzaldehid, 2,4- vagy
2,6-dinitro-benzaldehid, 2-klor-6-nitro-benz-
aldehid, 4-klor-2-nitro-benzaldehid, 2-nitro-
~4-metoxi-benzaldehid, 2-nitro-4-ciano-benz-
aldehid, 2-klor-4-ciano-benzaldehid, 4-ciano-
-2-metil-benzaldehid, 3-metil-4~{irifluor-me-
til)-benzaldehid, 3-klér~2~({trifluor-metil)-
-benzaldehid, tiofén-2-aldehid, furan-Z-alde-
hid.

A taldlmany szerint alkalmazott (V) alta-
lanos képletl p-dikarbonil-vegyiletek az iro-
dalombdl ismertek vagy az irodalombdl ismert
modszerekkel allithatdk eld [példdul D. Borr-
mann, ,Umsetzung von Diketen mit Alkoholen,
Phenolen und Mercaptanen”, Houben-Weyl,
Methoden der Organischen Chemie, Vol. Vii/e,
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230 (1968); Y. Oikawa, K. Sugano és O. Yone-
mitsu, J. Org. Chem. 43, 2087 (1978)].

Példaként megemlitjik a kovetkezd ve-
gyuleteket: acetil-aceton, acelecetsav-metil-
-észtier, acetecetsav-{2-[N-benzil-N-(metil-
-amino) }J-etil}-észier, aceteceisav-({2-acetoxi-
-elil)-észter.

A kiinduldsi vegylletként alkalmazott
(111} 4&ltalénos képletd 6-amino-pirimidin-
~szarmazékokat az A eljdrdsnal méar ismertet-
tak.

Higiloszerként eldnybdsen szerves oldd-
szereket alkalmazunk. Ilyenek példéul az al-
koholok ~ igy a metanol, az etanol és az izo-
propanol-, az éterek - igy a dioxan, a tetra-
hidrofurén, a glikol-monometil-éter és a gli-
kol-dimetil-éter-, a dimetil-formamid, a dime-
til-szulfoxid, az acetonitril, a piridin, a hexa-
metil-foszforsav-iriemid és a jégecet.

A reakciohédmérsékletek széles hatdrokon
beltil  véaltozhatnak. Alaldban 20 °C és
150 °C, elonyésen 20 °C és 120 °C kdzdtti
hdémérsékleten, ki0londsen az alkalmazott ol-
doszer forraspontjén dolgozunk.

A reakciot lefolytathatjuk normal nyo-
mason, de megemell nyomdson is dolgozha-
tunk. Altaléban normél nyoméson dolgozunk.

A {aldlmény szerinti eljaradsban 1 médl al-
dehidet 1 mol pg-dikarbonil-vegylleitel és 1
mol 6-amino-pirimidin-szarmazékkal reagalta-
tunk megfeleld olddszerben. A talalmany sze-
rinli vegyiletek izolaldsédt és tisztitdsat Ugy
végezzik, hogy az oldoszert viakuumban le-
deszlillaljuk és a visszamaradd anyagot meg-
feleld oldoszerbd! atkristdlyositjuk vagy mas
ismert tisztitési mddszerrel, példdul megfeleld
hordozdanyagon oszlopkromatogréfidsan tisz-
titjuk.

Az eldzbéekben megadott eldsllitdsi elja-
résok csak a islalményunkal szemlélietik, =
taldlmény szerinti (I} dlialédnos keépletd ve-
gytletek elédllitdsdt nem korldtozzuk ezekre
az eljérdsokra, hanem telalményunk magéban
foglalja ezeknek az eldallitdsi eljdrésoknak a
kGlonbozd valloziatdssit is.

A ialdlmény szerinti vegyulletek a kiin-
duldsi vegytletld]l figgden sziereoizomer ala-
kokban fordulhatnak eld, amelyek vagy mint
kép és tukérkép (enantiomerek) vagy mint
nem kép és likdrkép (dimsziereomerek) vi-
selkednek. Taldlményunk magéban foglalja
mind az antipddokra, mind a racém alakokat
és a diasztereomer elegyeket is. A racém ala-
kokat ugyanugy mint & diaszlereomerekel is-

mert mddon szlereoizomerikai szempontbdl
egységes alkotorészekre lehet vélaszlani
(példéaul E. L. Eliel, Stereochemistry of Car-

bon Compounds, McGraw Hill, 1962).

Kilonosen elonydsek azok az (1) altalé-
nos képleth vegyliletek, amelyeknek a képle-
tében a szubsztituensek jelentése a kovetke-
z4:

R! jelentése fenil- vagy naftil-
csoport, vagy tienil-, furil-,
piridil-, halogénezett piridil-

4.
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vagy benzoxadiazolil-csoport
és fenilcsoport egyszeresen,

haromszorosan,
négyszeresen vagy Otszordsen,
azonosan vagy kuléonbdézden a
kdvetkezd szubsztituensekkel
lehetnek helyetltesitve; egye-
nes vagy elagazd szénlancuy,
legfeljebb 4 szénatomos alkil-
csoport, fluor-, klor- wvagy
brématom, trifluor-metil-, tio-
-benzil-csoport,

kétszeresen,

R2 jelentése legfeljebb 4 szénato-
mos alkil- vagy alkilén-cso-
port vagy :

OR® 4ltalanos keépleti csoport
- ahol

R® jelentése egyenes vagy
eldgazo szénlanci legfel-
jebb 10 szénatomos alkil-
csoport, amely adotit
esetben a ldncdban egy
oxigénatomot tartalmazhat
és/vagy adott esetben
halogénatommal, acetoxi-
csoporttal lehel helyette—
sitve,

R3 jelentése egyenes vagy el-
dgazo szénldncu legfeljebb 4
szénatomos alkilcsoport, amely
adott esetben acetoxicsoportial
lehet helyettesitve, és

R4, RS, R¢ és R? jelentése azonos vagy kii-

16nb62d és Jjeleniésik hidro-
génatom vagy egyenes vagy
elagazd szénlancu legfeljeb 4
szénatomos alkilcsoport, és az

R' és RS valamint az RS és
R? szubsztituensek a nitro-
génatommal egyitt pirrolidi-
no-, piperidino~, morfolino~
vagy (1-4 szénatomos alkil)-
~piperazinil-csoportot alkot-
nak.

Az elodllitdsi példakban bemutatott ve-
gytleteken kivil megemlitjik meég a kovetke-
z6 hatdanyagokat:
2,4-diamino-7-propil-5-(3-nitro-fenil)--5,8-di-
hidro-pirido[2,3-d] pirimidin-6-karbonsav-
-etil-észter, 2,4-bisz-(dibutil-amino)-7-metil-
-5-(2,3-dikldr-fenil)-5,8-dihidro-pirido[2,3-d]
pirimidin-6-karbonsav-etil-észter,
2,4-bisz-(dibutil-amino)}-7-etil-5-(2~/trifluor-
-metil/-fenil)-5,8-dihidro-pirido{2,3-d} pirimi-
din-6-karbonsav-ciklopentil-észter,
2,4-bisz~(dibutil-amino)-7-propil-5~{3~nitro-
-fenil)-5,8-dihidro-pirido[2,3-d} pirimidin-6-
-karbonsav-decil-észter,
2,4~dipiperidino-7-metil-5~(2-nitro-fenil)-5,8-
-dihidro-pirido{2,3-d] pirimidin-6-karbonsav-
-izobutil-észter,
2-morfolino-4-piperidino~7-metil-5-{2-ciano-
-fenil)-5,8-dihidro-pirido(2,3-d] pirimidin-6-
-karbonsav-izopropil-észter,
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6%

2-morfolino-4-(dimetil-amino)~-7-metil-5-(2,1,3-
-benzoxadiazolil-4-)-5,8-dihidro-pirido[2,3-d}-
-pirimidin-6-karbonsav-etil-észter,
2,4-dimorfolino-7-metil-5-(3-/trifluor-metil/-
-fenil)-5,8~dihidro-pirido[2,3-d] pirimidin-6-
~karbonsav-dimetil-amid.

A {alélmany szerinti vegylletek meglepd
médon  kuldnleges hatdssal rendelkeznek a
rendlis tartomanyban.

Altatotl kutyakon mesterséges lélegezie-
tés kozben az emlitett vegylletek specifikus
rendlis értagitd hatdst fejtenek ki, amely a
véréramlasnak az A. renalis-ban vald megné-
vekedésében jut kifejezésre. Ennek a hatds-
nak a bemulatdsdhoz a vese artéridkat sza~-
baddé tettuk és megszabaditotiuk a kodrilve-
vo  szdvelekidl Bzutén elektromégneses
»Flecw”-mérofejet helyeztink fel. A vesearté-
ridkban fellépdé szelekilv dramldsnoévekedést a
tald'mény szerinti vegytleteknek 0,03 mg/kg
mennyiségben vald adagolasatol kezdve fi-
gyeltik. Csak magasabb adagolési mennyisé-
geknél, mintegy 1 mg/kg mennyiségidl kez-
dédSen léptek fel hatasok =z &ltalénos veér-
aramlasra.

A taldlmény szerinti vegyliletek ennek
megfelelden diuretikus hatdsiak, ezt a hatédst
patkdnyokon ordlis adagolds Utjén hatdroztuk
meg. Ehhez éber patkényokat 10-30 ml viz-
zel, illetve 0,9%-os konyhasd oldatial terhel-
tink kg testsulyonkénti, tiléz-szuszpenzidban
felvett szildard anyaggal oralisan kezeltiink,
majd a vizeletel 6 oran at anyagcserekalitka-
ban tartottuk. A taldlmény szerinii vegyulle-
tek 3 mg/kg p.o. adagoldstdl kezdve ndvelik
a vizelet mennyiségél, és az ezidd alatl dsz-
szesen kivalt nétrium- és klorid-elektrolit
mennyiségét. A rendlis kédliumkivalds a keze-
letlen kontrollhoz képest csak alig nétt.

A taldlmdny szerinti gydgyaszati készit-
mények adagoldsi egységekben lehetnek je-
len. Ezek olyan egyes tabletidkat, drazsékat,
kapszulakat, pirulékat, kipokat vagy ampul-
lakat jelenienek, amelyeknek a hatdanyagtar-
talma az egyszeri adagnak a tdrtrésze vagy
tobbezordse. Az adagoldsi egységek lehetnek
példaul az egységnyi adagnak egyszeresei,
kétszeresei, hdromszorosai vagy négyszere-
sei, vagy pedig tartalmazhatjak annak felédt,
harmadét vagy negyedét. Egy egységnyi
adag elénydsen olyan mennyiségl hatdanya-
gol tartalmaz, amelyet egy adagolésnal adunk
be és altaléaban a napi adagnak teljes meny-
nyiségét, felét, harmaddt vagy negyedét tar-
talmazza. ’

A nemtoxikus, inert gydgydszati anya-
gok szilard, félszildrd vagy folyékony higito-
szerek, toltdanyagok és formaldsi segédanya-
gok.

Elonyos gyodgyaszati készilmények a
tabletidk, a drazsék, a kapszulék, a piruldk,
a granuldlumok, a kupok, az oldatok, a
szuszpenziok és az emulzidk.

A tablették, a drazsék,
piruldk és a granuldtumok

a kapszuldk, a
a hatdéanyagot

[34)
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vagy a hatdanyagokat a szokésos hordozod-
anyagok, {gy (a) tdlidanyagok, példdul kemé-
nyitd, tejcukor, nyerscukor, glitkdz, mannit
vagy kovasav, (b) kdétdanyagok, példiul kar-
boxi-metil-celluléz, algindtok, zselatlin, polivi-
nil-pirrilidon, {(c) nedvességet megtartd sze-
rek, peélddul glicerin, (d) szétesést eldésegitd
anyagok, példaul agar-agar, kalcium-karbo-
nat és nétrium-hidrogén-karbonat, (e) oldo-
dast elosegild anyagok, példaul paraffin és
(f) reszorpciot gyorsitd anyagok, példiul
kvaterner ammdnium-vegyiletek, (g) nedve-
sitd szerek, példdul cetilalkohol, glicerin-mo-

noszteardat, (h) adszorpcios szerek, példaul
kaolin és bentonit, valamint (i) sikositd
anyagok, peélddul talkum-, kalcium- vagy

magnéziumsztearat és szildrd polietilén-gliko-
lok vagy az (a) - (i) alatt felsorolt kompo-
nensek keveréke mellett tartalmazzdk.

A tablettdkat, a drazsékat, a kapszula-
kat, a pirulékat és a granulatumokat a szo-
kasos, adoti esetben opakizdldszerti is tartal-
mazo bevonatokkal lathatjuk el és vgy ké-
szithetjik el, hogy mzok a hatdanyagot vagy
a hatdanyagokat elénydsen a gyomor-bél-
traktus meghatdrozott részeéeben, adott
esetben késleltetetten adjék le, ennek soran
bedgyazdanyagkeént peldaul polimer
anyagokat és viaszokat alkalmazhatunk.

A hatdanyagot vagy hatdanyagokat
adott eselben egy vagy (6bb mar megadott
hordozdanyaggal mikrokapszuldazott formaban
is elkészithetjik.

A kipok a hatdanyag vagy a hatdanya-
gok mellett a szokdsos vizoldhatd vagy viz-
oldhatatlan anyagokat tartalmazzak. Ilyenek
pelddaul a polietilén-glikolok, a zsirok, példd-
ul a kakadzsir és a magasabb szénalomszamu
észtlerek (példaul a 14 szénatomos alkoholok-
nak a 16 szénatomos zsirsavakkal képezett
észlerei) vagy ezeknek keverékei.

Az oldatok és az emulzidk a hatdanyag
vagy a hatdanyagok mellett a szokdsos hor-
dozoanyagokat, igy olddszereket, oldodast
elésegitd anyagokat és emulgedtorokat, pél-
déul vizet, etil-alkoholt, izpropil-alkoholt,
etil-karbondtot, etil-acetatot, benzil-alkoholt,
benzil-benzodtol, propilén-glikolt, 1,3-buti-
lén-glikol, dimetil-formamidot, olajakat, kiilo-
ndésen gyapotmagolajat, foldimogyoroolajat,
kukoricacsiraolajat, olivaolajat, ricinusolajat
és szezamolajat, glicerint, glicerin-formalt,
tetrahidrofurfuril-alkoholi, polietilén-glikolo~
kat, szorbitdnok zsirsav-észtereit, vagy ezek
keverékeit Lartalmazhatjsk.

Parenterélis alkalmazis esetén az olda-
tokat é€s az emulzidkat steril vagy vérizolo-
inids forméban is elkészithetjlik.

A szuszpenzidk a hatdanyag vagy a ha-
toanyagok mellett a szokdsos hordozdanyago-
kal, igy folyékony higitdszereket, példdul vi-

a
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zet, etil-alkoholt, propilén-glikolt, szuszpen-

daloszereket, példdul etoxilezett izoszlearil-
-alkoholokat, polioxi-etildn-szorbit- és szor-
bitdn-észtereket, mikrokristdlyos celluldzt,

aluminium-metén-hidroxidot, bentonitot, agar-
-agart €s tragantot vagy ezek keverékét
tartalmazhatjak.

Az emlitett készitmények tartalmazhat-
nak még szinezékeketi, konzervéloszereket,
valamint az izt és az illatot javild adalék-~
anyagokat, példdul borsmentaolajal és euka-
liptuszolajat, valamint édesitdanyagokat, pél-
déul szacharint.

Az emlitelt készitményekben a gydgyéd-
szatilag hatdsos vegyllet mintegy 0,1-99,5
s1ly%, eldnydsen mintegy 0,5-95 suly¥% meny-
nyiségben van jelen a keverék &sszsulyara
vonatkoztatva.

A felsorolt gydgydszali készilmények a

taldlmény szerinti vegylleteken kivil més
gyogyaszati hatdanyagokat is {iartalmazhat~
nak.

A gydgyédszati készitményeket ismert
madon allitjuk eld, példéul a haldanyagoknak
a hordozoanyagokkal valé osszekeverése ut-
jan.

A ialdlmanyunk szerinti készitményeket
alkalmazhatjuk mind a humdn- mind az &lat-
gyogyaszatban a megbetegedések megeldzésé~
re, ennek Jobbatételére és/vagy meggydgyi-
idsdra,

A haldanysgokal vagy a gyogyészati
készitményeket alkalmazhatjuk orélisan, pa-
renteralisan, intraperitonealisan és/vagy
rektélisan, eldnydsen ordlisan alkalmazzuk.

Altaléban elényds, ha a taldlmény sze-
rinti vegyuletekel iniravénés alkalmazés ese-
tén mintegy 0,01-20, elényosen 0,1-10,0
mg/kg tesisily mennyiségben adagoljuk 24
ora alatt, 1-6 adagolédsra elosziva. Oralis al-
kalmazds eselén a hatdanyag mennyisége eldo-
nydésen 0,05-50 mg/kg, kiléndsen 0,1-20
mg/kg lesisily és az adagoldst az étkezés
clott és/vagy alatt éa/vagy ulén végezzik.
Egy egységnyi adag a hatdanyagot vagy a
hatdanyagokat elénydsen mintegy 0,01-10,0
mg/kg testsuly mennyiségben tartalmazza.
SzlUkséges lehet azonban az elézoekben meg-
adott adagolési mennyiségektdl eltérni, még-
pedig a kezell beleg testsulyatdl, a megbete-
gedés sulyossagiatol, a készitmény formdjatdl
és a készilmény alkalmazési mddjéidl, vala-
mint az adagoléds iddtartamétdl fliggden. gy
tehatl egyes esetekben elegendd lehet a fen-
liekben megadoit mennyiségll hatdanyagnél
kevesebb haldanyaggal is eredményt elérni,
mig mas esetekben ezl a mennyiséget tul kell
lépni. A mindenkor szlkséges optiméalis ada-
golds és alkalmazédsi méd meghatarozdsa a
szakember feladata.

B-
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El6dllitdsi példdk

1. példa

2,4-Diamino-7-metil-5-fenil-5,8-dihidropi-
rido-{2,3-d] pirimidin-6-karbonsav-etil-

-éazter [(1) képleti vegyulet] eléallita-
sa.

2,2 g (10 mdl) 2-benzilidén-acetecetsav-
—etil-észtert 1,3 g (10 mol) 2,4,6~triamino-pi-
rimidinnel 25 ml jégecetben 10 déran &t visz-
szafolyatds kdzben forralunk. A kapott reak-
cidelegyet szobahdmérsékletre lehiitjiik, a ki-
véld terméket leszivatjuk és acetonitrilbdl
acetat formdjdban atkristdlyositjuk.

Op.: 145 °C, kitermelés: 2,8 g (73%).

2. példa
(2) képletll vegyuilet eldéllitédsa

Az 1. példéban leirtak szerint 2-{2-kldr-
-benzilidén)-acetecetsav-etil-énztert 2,4,6-tri-
amino-pirimidinnel reagiltatunk és igy kap-
juk a 2,4-diamino-7-metil-5-(2-klér-fenil)-5,8-
-dihidropirido[2,3-d} pirimidin-6-karbonsav-
-etil-észtert acetdt formdjaban, op.: 150 °C
(acetonitril), kitermelés: 60%.

3. példa
(3) képletd vegyiilet eldéllitdsa

Az 1. példdban leirtak szerint 2-[2-(tri-
fluor-metil)-benzilidénj-acetecetsav-etil-ész—
tert 2,4,6-triamino~piridinnel reagaltatunk és
igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-5-{2-(triflu-
or-metil)~fenil}-5,8-dihidropirido[2,3-d]-piri~-
midin-6-karbonsav-etil-észtert acetat alakja-
ban, op.: 160 °C, kitermelés: 58%.

4. példa
(4) képletli vegyilet elddllitdsa

Az 1. példdban leirtak szerint 2-(3-nit-
ro-benzilidén)-acetecetsav-metil-észiert 2,4,6-
-triamino-pirimidinnel reagéliatunk és gy
kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-5-(3-nitro-fe~
nil)-5,8-dihidropirido{2,3-d]-pirimidin-6-kar-
bonsav-metil-észtert acetdtja formsjéban, op.:
250 °C (acenitonitril), kitermelés: 73%.

5. példa
(5) képlettl vegyilet eldallitasa
Az 1. példdban leirtak szerint 2-(3-nit-

ro-benzilidén)~acetecetsav-etil-észtert 2,4,6-

~triamino-pirimidinnel reagallatunk és igy
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kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-5-[2-(3-nitro-
fenil)-5,8-dihidropirido[2,3~d]-pirimidin-6-
-karbonsav-etil-észtert, op.: 230 °C (etanol},
kitarmelés: 78%.

6. példa
(6) képleti vegytilet elodllitédsa

Az 1, példéban leirtak szerint 2-(3-klor-
-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert 2,4,6-tri-
amino-pirimidinnel reagéliatunk és igy kap-
juk a 2,4-diamino-T7-metil-5-(3-kiér-fenil}~5,8-
-dihidropirido[2,3-d}-pirimidin-6-karbonsav-
-etil-észtert acetatjaként, op.: 136 °C (ace-
tonitril), kitermelés: 59%.

7. példa
(7) képletld vegytlet elédllitdsa

Az 1. példéban leirtak szerint 2-(2,3-di-
klor-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
2,4,6-triamino-pirimidinnel reagdltatunk és
igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-5-(2,3~di-
klér-fenil)-5,8-dihidropirido{2,3-d]-pirimidin-
-6-karbonsav-etil-észtert acetdtjaként, op.:
177 °C (etanol), kitermelés: 70%.

8. példa
(8) képletl vegylilet el6allitdsa

Az 1. példéban leirtak szerint 2-[3-(tri-
fluor-metil)-benzilidén]-acetecetsav-etil-égz-
tert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagéltatunk
jégecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
-metil-5-{3-{trifluor-metil)-fenil}-5,8~dihidro-
-pirido{2,3-d }-pirimidin-6-karbonsav-etil-ész~
tert diacetdtja formdjdban, op.: 123 °C (eta-
nol), kitermelés: 61%.

9. példa
(9) képlet vegyulet eldallitdsa

Az 1, példdban leirtak szerint 2-(2-klor-
-5-nitro-benzilidén)~acetecetsav-metil-észlert
2,4,6-triamino-pirimidinnel reagdltatunk jég-
ecelben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-
~5-(2-klor-5-nitro-fenil)-fenil}~5,8-dihidropi-
rido-{2,3-d|-pirimidin~6-karbonsav-etil-ész-
tert acetéatiaként, op.: 282 °C (etanol), kiter-
melés: HH%.

10. példa
(10} képlell vegytlet elddllitésa

Az 1. példédban leirtakkal analég modon
2-(3-ciano-benzilidén)-acelecetsav-etil-észtert

7-
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2,4,6-triamino-pirimidinnel reagéltatunk jég-
ecelben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-
~5-(3-ciano-fenil)-5,8-dihidropirido[ 2,3-d1-

~-pirimidin-6-karbonsav-etil-észterl. acetitja-

kéni, op.: 170 °C (acetonitril), kilermelés: 5
61%.

11. példa

10
(11) képletl vegytlet eldallitdsa

Az 1. példdban leirtakkal analog moédon
2-(2-nitro-benzilidén)-acetecetsav-metil-ész~
tert 2,4,6-triamino-pirimidinben reagaltatunk 5
jégecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
-metil-5-(2-nitro-fenil)-5,8-dihidropiridof 2,3~
-d]-pirimidin-6~karbonsav-etil-észtert acetat-
ja formajéban, op.: 164 °C (etanol) kiterme-

lés: 65%. 20
12, példa
{12) képlet vegyilet elddllitdsa o5

Az 1. példdban leirtakkal analég modon
2-(2-nitro-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
2,4,6-triamino-pirimidinnel reagaltatunk jeg-
ecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil- 30
-5-(2~nitro-fenil)-5,8-dihidropirido| 2,3--d |-
~pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert acetal ja-
ként, op.: 196 °C (etanol), kitermelés: 67%.

13. példa
{13) képletti vegyulet elddllitisa

Az 1. példédban leirtakkal analdég mdodon 40
éllitjuk eld 2-(3-nitro-benzilidén)-acetecetl~
sav-hexil-észter és 2,4,6-triamino-pirimidin
jégecetben lefolytatott reakciojidval a 2,4-di-
amino-7-metil-5-(3~niiro-fenil)-5,8-dihidropi-
rido[2,3~d J-pirimidin-6-karbonsav-hexil-ész~ 45
tert diacetatja formajéaban, op.: 132 °C (etijl-
acetéat), kitermelés: 59%.

14, példa 50
(14) képleth vegytlet elbdllitdsa

Az 1. példdban leirtakkal analdg mddon
2~(3-nitro-benzilidén)-acetlecetsav-decil-ész~ 55
tert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagaltatunk
jégeceilben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
-metil-5-(3~nitro-fenil)-5,8-dihidropirido[2,3-
-d|-pirimidin-6-karbonsav-decil-észtert dce-
tatjakeént, op.: 103 °C (etilacetat), kitermeles: 60
56%.

8
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15. példa
(15) kepletl vegyiletl eléallitasa

Az ). példéban leirtakkal analdg médon
2-(4-klor-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
2,4,6-triamino~-pirimidinnel reagaltatunk jég-
ecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-
~5-(4-kldr-fenil)-5,8-dihidropirido{2,3-d }-piri-
nidin-6-karbonsav-etil-éaztert’ félacetatja~
ként, op.. 128 °C (izopropanol), kitermelés:
"5%.

16. példa
(16) képletli vegyilet elbdllitésa

Az 1. példaban leiriakkal analdg mddon
z-{2-benzil-tio-fenil)-acetecetsav-metil-ész-
tert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagaltatunk
tgecelben és igy kapjuk s 2,4-dismino-7-
~metil-5-(2-benzil-tio-fenil)-5,8-dihidropiri-
cdol2,3-d|-pirimidin-6-karbonsav-metil-észtert
acetdlja formajéban, op.. 139 °C (metanol),
kitermelés: 50%.

17. példa
(17) képletli vegytlel eléallitisa

Az 1. példédban leirtakkal analég mdédon
2-[2-(trifluor-metil)-benzilidén]-acetecetsav-
~{2,2,2,~trifluor-etil}-észtert 2,4,6-{riamino-
-pirimidinnel reagaliatunk jégecelben és igy
kapjuk a 2,4-diamino-T-metil-5-[2-(trifluor-
~-metil)-fenil}-5,8-dihidropirido(2,3-d1-pirimi~
cin-6-karbonsav-(2,2,2-trifluor-etil)-észtert
acetdtjakent, op.: 145 °C (etanol), kitermelés:
52%.

18. pé€lda
(18) képletl vegyulet eldéllitésa

Az 1. példdban leirtakkal analég médon
2-(3-nitro-benzilidén)-acetil~acetont 2,4,6-tri-
amino-pirimidinnel reagéltatunk jégecetben
és {gy kapjuk a 6-acetil-2,4-diamino-7-metil-
-5-(3-nitro-fenil})-5,8~dihidropirido({2,3-d]-pi-
rimidint acetdtjaként, op.: 260 °C (etanol),
kitermelés: 73%.

19, példa
(19) képleth vegyllet eléallitdasa
Az 1. példaban leirtakkal analdog modon

2-(2-ciano-benzilidén)-acetecetsav-etil-érztert
2.4,6-iriamino-pirimidinnel reagdltatunk jég-

8-



ecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-
5-(2-ciano-fenil)-5,8-dihidropirido[ 2,3-d ]~ piri-
midin-6-karbonsav-etil-észtert acetdtjaként,
op.: 208 °C (etanol), kitermelés: 59%.

20. példa
(20) képletlG vegylilet eldallitasa

Az 1. példdval ansldg mdédon 2-(4-me-
toxi-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert 2,4,6-
-triamino-pirimidinnel reagaltatunk jegecel-
ben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-5-
~{4-metloxi-fenil)-5,8-dihidropirido(2,3-d J~piri-
midin-6-karbonsav-etil-észiert, op.: 98 °C
(etil-acetdt), kitermelés: 75%.

21. példa
(21) képlett vegyulet eldallitdsa

Az 1. példédban leirtakkal analdg modon
2-(3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-izobutil-
~-észtert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagalia-
tunk jégeceiben és igy kapjuk a 2,4-diami-
no-7-metil-5-{3-nitro-fenil)~5,8-dihidropiri-
do[2,3-d]-pirimidin-6-karbonsav-izobutil-ész-
tert, op.: 130 °C, kitermelés: T8%.

22. példa
(22) képletlh vegyulet eldallitdsa

Az 1. példdban leirtakkal analdg modon
2-(2-ciano-benzilidén)-acetecetsav-metil-ész-
tert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagéltatunk
Jjégecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
~metil-5-(2-ciano~fenil)-5,8-dihidropirido{ 2,3~
~d]-pirimidin-6-karbonsav-izobutil-észtert
félacetatjaként, op.: 170 °C, (metanol}, kiter-
melés: 55%.

23. pé€lda
(23) képletl vegyulel eldallitdsa

Az 1. példéban leirtakkal analdg modon
2-acetil-3-(2-furil)-akrilsav-etil-észtert 2,4,6-
~triamino-pirimidinnel reagaltatunk jégucet-
ben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-5-
-(furil-2)-5,8-dihidropirido{2,3-d]~pirimidin~
-6-karbonsav-izobutil-észtert aceldijaként,
op.: 106 °C (acetonitril) kitermelés: 57%.

24. példa
(24) képlett vegyulel elddllitdsa
Az 1, példdval analdg moédon 2-acetil-3-

~(piridil)-3-akrilsav-etil-észtert, 2,4,6-triami-
no-pirimidinnel reagéltatjuk jégecetben és
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igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-5-(piridil-
-3-)-5,8-dihidropirido{2,3-d]-pirimidin-6-kar-
borsav-etil-észtert, op.: 224 °C {metanol), ki-
termelés: 63%.

25. példa
(25) képleti vegyillet eldéllitdsa

Az 1. példéban leiriakkal analég mddon
2-(2,3-diklér-benzilidén)-acetecetsav-etil-ész~
ter 2,4,6-iriamino-pirimidinnel reagaltatunk
jégecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
-metil-5-(2,3-diklér-fenil)-5,8-dihidropiri-
dol2,3-d|-pirimidin-6-karbonsav-metil-észtert
acetétjaként, op.: 160 °C (etanol), kitermelés:
T2%.

26. példa
(26) képletd vegyulet elddllitésa

Az 1. példdban leirtakkal analdg mddon
2-{3~nitro-benzilidén)-acetecetsav-allil-ész-
tert 2,4,6~triamino-pirimidinnel reagéltatunk
jégecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
-metil-5-(3-nitro~fenil)-5,8-dihidropirido{ 2,3~
—d [-pirimidin-6-karbonsav-alkil-észtert, op.:
188 oC (etil-acetat), kitermelés: 64%.

27. példa
(27) képletl vegyulet eldallitdsa

Az 1. példédban leirtakksl analdg mddon
2-(3,4,5-irimetoxi-benzilidén)-aceteceisav-etil-
-észlerl 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagslta-
turk jégeceitben és igy kapjuk a 2,4-diami-
no- 7-metil-5-(3,4,5-trimetoxi-fenil)-5,8-dihid-
royirido| 2,3-d }-pirimidin-6-karbonsav-etil-
-észtert, op.: 126 °C (etil-acetat), kitermelés:
69%.

28. példa
(28) képletl vegytllet elddllitasa

Az 1. példédban leirtakkal analdég modon
2-acelil-3~(naftil-1)-akrilsav-etil-észtert
2,4,6-triamino-pirimidinnel reagéltatunk jég-
ecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-
-5-(naftil-1-)-5,8~-dihidropirido[2,3~d }-pirimi-
din-6-karbonsav-etil-észtert félacetdtjaként,
op.: 209 °C (metanol), kitermelés: 35%.

29, példa
(29) képletd vegyilet eléséllitdsa

Az 1. példéban leirtakkal analdg mddon
2-(3,4-diklér-benzilidén)-acetecetsav-etil-égz~

-9-



17

tert 2,4,6-iriamino-pirimidinnel reagaltatunk
jégecetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
~-metil-5-(3,4-diklér-fenil)-5,8-dihidropiri-
do[2,3-d]-pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert,
op.: 244 °C (etanol), kilermelés: 76%.

30. példa
(30) képletd vegylilet eldallitdsa

Az 1. példéban leirtakkal analég médon
2-{2,4-diklér-benzilidén)-acetecetsav-etil-ész-
tert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagdéltatunk
jégecetben és igy kapjuk a 2,d-diamino-7-
~metil-5-(2,4-diklér-fenil)-5,8~dihidropiri-
do[2,3-d]-pirimidin-6-karbonsav-etil-ésatert
diacetatjaként, op.: 148 °C (etanol),
1és: 72%. -

Kiterme-

3]1. példa
{31) képletl vegyilel eldallitdsa

Az 1. példéaban leirtakkal analog modon
2-acelil-3-(tienil-2)-akrilsav-elil-észtert
2,4,6-triamino~pirimidinnel reagaltatunk jég-
eceiben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-
-5-(tienil-2)~5,8-dihidropirido[2,3-d]-pirimi-
din-6-karbonsav-etil-esztert dincetatjaként,
op.: 126 °C (metanocl), kitermelés: H1%.

32. példa
(32) képletl vegyilel eldéllitédsa

Az 1. példaban leirtakkal analog mddon
2-(2,3,4,5,6-pentafluor-benzilidén)-acelecet-
sav-elil-észterti 2,4,6-triamino-pirimidinnel
reagdliatunk jégecetben és gy kapjuk a 2,4-
—-diamino-7-metil-5-{pentafluor-fenil)-5,8-di-
hidropirido[2,3-d}-pirimidin-6-karbonsav-etil-
-észtert triacetatjaként, op.: 162 °C
sav]), kitermelés: 37%.

(ecet-

33. pselda
(33) képleti vegyiilet eldallitésa

Az 1. példédban leirtakkal analdg moddon
2-(3,4,5-trimetoxi-benzilidén)-acetecelsav-me-
til-észtert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagal-
fatunk jégecetben és igy kapjuk a 2,4~diami-
no-7-metil-5-(3,4,5-irimetoxi~-fenil)-5,8-dihid-~
ropirido{ 2,3-dJ-pirimidin-6-karbonsav-metil-
-észtert acetatjaként, op.: 168 °C (viz).
termelés: 72%.

ki-
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34. pelda
(34) keépletl vegyilet elddllitésa

Az 1. példdban leirtakkal analég mdédon
2-acetil-3-(naftil-1)-akrilsav-metil-észtert
2,4,6-triamino-pirimidinnel reagaltatunk jég-
ccetben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-metil-
~5-(naftil-1)-5,8-dihidropirido[2,3-d]-pirimi-
din-6-karbonsav-metil-észteri acetatjaként,
op.. 210 °C (etil-acetat/metanol), kitermelés:
36%.

35. példa
(35) képlelli vegytlel eldallitasa

Az 1. példédban leirtakkal analdég mddon
2-(2~fluor~-benzilidén)-aceteceisav-metil-ész~
‘ert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagéltatunk
jégecelben és igy kapjuk a 2,4-diamino-7-
~-metil-5-(2-fluor-fenil)-5,8-dihidropirido( 2,3~
~d]-pirimidin-6-karbonsav-metil-észtert, op.:
208 °C (izopropanol), kitermelés: 76%.

36. pelda
(36) keépleth vegytilet eldéllildsa

Az 1. példédban leirtakkal analég moddon
2-(2,4-diklér-benzilidén)-acetecetsav-metil-
-észtert 2,4,6-triamino-pirimidinnel reagalia-
-unk jégecetben és igy kapjuk a 2,4-diami-
no-7-metil-5~(2,4-diklor-fenil)-5,8-dihidropiri~-
40[2,3~d1~pirimidin-6-karbonsav-metil-észiert
acetatjaként, op.: 150 °C (etanol}, kitermelés:
T1%.

37. példa
(37) képletl vegyllet elédllitésa

Az 1. példéban leirtakkal analég médon
2-(2-klér-benzilidén)-acetil-acetont 2,4,6-tri-
amino-pirimidinnel reagéltatunk jégecetben
és igy kapjuk a 6-acetil-2,4-diamino-7-metil-
-5-(2-klér-fenil)~5,8-dihidropirido[2,3-d]-piri-
qidint, op.: 254 °C (etil-acetdt), kitermelés:
70%.

38. példa

(38) képlettl vegyunlet eldellitésa

Az 1. példédban leirtakkal analég médon
2-(2-klér-benzilidén)-acetecetlsav-(2,2,2,~tri-
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fluor-etil}-észtert 2,4,6-triamino-pirimidinnel
reagaltatunk jégecetben és igy kapjuk a 2,4-
-diamino-7-metil-5~-(2-klor-fenil)-5,8-dihidro-
pirido{2,3-d]-pirimidin-6-karbonsav-(2,2,2-
~irifluor-etil-észtert diacetdtjaként, op.:
146 °C, kitermelés: 53%.

39. példa
(39) képlethi vegyilet eléallitasa

Az 1. példéban leirtakkal analog mddon
2-acelil-3-(2,1,3-benzoxadiazolil-4)-akrilsav-
-metil-észtert 2,4,6-triamino-pirimidinnel re-
agéltatunk jégecetben és igy kapjuk a 2,4~
~diamino-7-metil-5-(2,1,3-benzoxadiazolil-4)-
-5,8-dihidropirido[2,3-d]}-pirimidin-6-karbon-~
sav-metil-észtert, op.: 268 °C (elanol), kiter-
melés: 51%.

40, példa
(40) képletil vegyllet elddllitasa

Az 1. példdban leirtakkal analdg mddon
2-(3-nitro-benzilidén)-acectecetsav-(2-(N-ben-
zil-N-metil-amino)-etil)-észtert 2,4,6-iriamino-
-pirimidinnel reagédltatunk jégecetben és igy
kapjuk a 2,4-diamino-7-melil-5-{3~nitro-fe-
nil)-5,8-dihidropirido[2,3-d]-pirimidin-6-kar-
bonsav-(2-(N-benzil-N-metil-amino)-etil)~ész-
tert, op.: 162 °C (etil-acetdi), kitermelés:
53%.

41, példa
(41) képleth vegylilet eldallitasa

Az 1. példéban leirtakkal analdég modon
4-acetoxi-2-(3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-
~etil-észtert 2,4,6-triamino-pirimidinnel
agaltatunk jégecetben és igy kapjuk a
~(acetoxi-metil)-2,4~diamino-5~(3-nitro-fenil)-
-5,8-dihidropirido[2,3-d}-pirimidin-6-karbon-
sav-etil-észtert, op.: 219 °C, kitermelés: 65%.

re-~

"
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42, példa
(42) képletd vegytlet eldallitasa

Az 1. példéval analdég modon 2-(3-klor-
-benzilidén)~acetecetsav-etil-észtert 2-(dime-
til-amino)-4,6-diamino-pirimidinnel reagalta—
tunk jégecetben és igy kapjuk a 4-amino-2-
~-(dimetil-amino}-7-metil-5-{3~klér-fenil)-5,8-
-dihidropirido{2,3-d]pirimidin-6~karbonsav-
-etil-észtert, op.: 214 °C (etanol), kitermelés:
55%.
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43. példa
(43) képletl vegyulet eldallitdsa

Az 1. példdban leirtakkal analég médon
2-[2-(trifluor-metil)-benzilidénj-acetecelsav-
-etil-észtert 2-(dimetil-amino)~4,6-diamino-pi-
rimidinnel reagéllatunk jégecetben és igy
kapjuk a 4-amino-2-{dimetil-amino)-7-metil-5-~
-[2-(trifluor-metil)-fenill-5,8-dihiropirido[ 2,3~
-d} pirimidin~6-karbonsav-etil-észtert, op.:
210 °C (etanol), kitermelés: 61%.

44. példa
(44) képleth vegyllet eldallitasa

Az 1. példéban leirtakkal analdg médon
2-(3-nitro-benzilidén)~acetecetsav-etil-észtert
2-pirrolidino-4,6-diamino-pirimidinnel reagal-
tatunk jégecetben és igy kapjuk a 4-amino-
-2-pirrolidino-7-metil-5-(3-nitro-fenil)-
-5,8-dihiropirido[ 2,3~d ]pirimidin-6-karbonsav-
-etil-észtert diacetdtjaként, op.: 243 °C (izo-
propanol), kitermeléds: 53%.

45, pelda
(45) képlell vegyilet eldallitasa

Az 1. példaban leirtakkal analdg médon
2-(3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
6-zmino-2,4-bisz~- (dimetil-amino)-pirimidinnel
reazgallatunk jégecetben és igy kapjuk a 2,4-
-bisz~{dimetil-amino)-7-metil-5~(3-nitro-fe~
nil}-5,8-dihidropirido{2,3-d] pirimidin-6-kar-
bonsav-elil-észtert, op.: 149 °C (izopropanol),
kitermelés: 55%.

46. példa

(46) képletli vegytlilet elddllitésa

Az 1. példéban leirtakkal analég modon
2-{3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-~etil-észtert
6-amino-2,4~-dipiperidino-pirimidinnel reaggl-
tatunk jégecetben és igy kapjuk a 2,4-dipi-
peridino-7-metil-5-(3-nitro-fenil)-5,8-dihidro-

pirido-{2,3-d] pirimidin-6-karbonsav-etil-ész~
tert, op.: 169 °C (etanol/viz), kitermelds: 45%.

47, pelda
(47) képletu vegytlel elddllitdsa

Az 1. példdban leirtakkal analég moédon
2-{3~nitro-benzilidén)~acetecetsav-elil-éazlert

11

-11-



6-amino-2,4-bisz-[N-4{metil-piperazinil-1} |-pi-
rimidinnel reagsaltatunk jégecetben és igy
kapjuk a 2,4-bisz-[N-4-(metil-piperazinil-1)]-
-7-metil-5-(3-nitro-fenil)-5,8-dihidropiri-
do{2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert,
op.: 140 °C (metanol), kilermelés: 43%.

48. példa
(48) képlett vegyilet eldallitasa

Az 1. példaban leirtakkal analég modon
2-(3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel reagdélta-
tunk jégecetben és igy kapjuk a 2,4-dimor-
folino~7~metil-5-(3-nitro-fenil)-5,8-dihidropi-
rido{2,3-d}-pirimidin-6-karbonsav-etil-ész-
tert, op.: 190 °C (etanol), kitermelés: 67%.

49. példa
(49) képletl vegytlet eloallitdsa

Az 1. példdban leirtakkal analdg mddon
2~[2~{trifluor-metil)-benzilidén]}-acetecetsav~
-elil-észtert 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimi-
dinnel reagsaltatunk jégecetben és igy kap-
juk a 2,4-dimorfolino-7-metil-5-[2-(trifluor-
-metil)-fenil]}-5,8-dihidropirido{2,3~d]-pirimi-
din-6-karbonsav-etil-észtert, op.: 214 oC
(izopropanol), kitermeles: 66%.

50. példa
(50) képletd vegylilet eldsllitdasa

Az 1. példaban leirtakkal analég moédon
2-(2-ciano-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
6-amine-2,4-dimorfolino-pirimidinnel reagélta-
tunk és igy kapjuk a 2,4-dimorfolino~7-metil-
-5-(2-ciano-fenil)-5,8-dihidropirido{2,3-d]-pi-
rimidin-6-karbonsav-etil-észtiert, op.: 248 °C
(izopropanol), kitermelés: 75%.

51, példa
(51) képletlG vegyillet elédllitésa

Az 1. példéban leirtakkal analdg moédon
2~(2-nitro-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel reagalia-
tunk etanclban és igy kapjuk a 2,4-dimorfo-
lino-7-metil-5~{2-nitro-fenil}-5,8~dihidropiri-
do[2,3-d]-pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert,
op.: 201 °C (izopropanol), kitermeles: 65%.
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52. példa
(52) képletl vegyilet elddllitasa
5 Az 1. példdban leirtakkal analég médon
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2-{3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
2,6-diamino~4-morfolino-pirimidinne! reagslta-
tunk etanolban és igy kapjuk a 2-amino-4-
~morfolino-T-metil-5-{3-nitro-fenil)-5,8-dihid-
ropirido-{2,3-d)-pirimidin-6-karbonsav-etil-
-észlert, op.. 208 °C, (etanol), kitermeléds:
79%.

53. példa
(53) képletd vegyilet eldallitasa

Az 1. példdban leirtakkal analég mddon
2-{3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-etil-észtert
6~amino~-2-morfolino-4~{N-4-(metil-piperazinil-
~1)}-pirimidinnel reagéltatunk etanolban ¢és
igy kapjuk a 2-morfolino-4-[N-4-(melil-pipe-
razinil-1)]~7-metil-5-(3-nitro-fenil}-5,8~-dihid-
ropirido[2,3-d]-pirimidin-6-karbonsav-etil-
~-észtert, op.: 218 °C (etanol),
TT%.

kitermelés:

54. példa
(54) képleth vegyllel elééllitésa

Az 1. példaban leirtakkal analdég mdédon
2-(3-nitro-benzilidén)-acetecetsav~izopropil-
észlert 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel
reagaltatunk etanolban és igy kapjuk a 2,4-
dimorfolino-7-metil-5-{3-nitro-fenil)-5,8-di-
hidropiridol 2,3-d}pirimidin-6-karbonsav-izo-
propil-észtert, op.: 229 °C (etanol) kiterme-
lés: 84%. ’

55. pelda
(55) képleti vegytilet elddllitdsa

Az 1. példéban leirtakkal analég mddon
2-{2-kldr-benzilidén)-acetecetsav-etil-éaztert
6-amino-2,4-morfolino-pirimidinnel reagélta-
tunk etanolban és igy kapjuk a 2,4-dimorfo-
lino-7-metil-5-(2-klér~fenil)-5,8-dihidropiri-
do[2,3-d]pirimidin-6~-karbonsav-etil-észtert,
op.: 241 °C (etanol) kitermelés 84%.

56. példa

(56) képletu vegytlet eldéllildsa

Az 1. példaban leirtakkal analdg mdédon
2-{2,3-diklor-benzilidén)-acetecetsav-metil-
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-észtert 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel
reagaltatunk etanolban és igy kapjuk a 2,4~
-dimorfolino-7-metil-5-(2,3-diklor-fenil)-5,8-
—dihidropirido[2,3-d] pirimnidin-6-karbonsav-

-metil-észtert, op.: 188 o (etanol), kilerme-
lés: 85%.
57. példa

(57) képlethi vegyiilet eléallitasa

Az 1. példdban leirtakkal analdg moédon
2-(2-ciano-benzilidén)-acetecetsav-metil-ész-
teri 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel re-
agéltatunk etanolban és igy kapjuk a 2,4-di-
morfolino-7-metil-56-{2-ciano-fenil)-5,8-dihid-
ropirido[2,3-d}pirimidin-6-karbonsav-metil-
-észlert, op.: 221 °C (etanol), kitermelés:
69%.

58. p€lda
(58) képlettl vegytilet eldallitdsa

Az 1. példdban leirtakkal analdg mddon
2-{3-nitro-benzilidén)-acetecetsav-metil-ész-
tert 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel re-
agéllatunk etanolban és igy kapjuk a 2,4-di-
morfolino-7-metil-5~{3-nitro~fenilt}-5,8-dihid-
ropirido[2,3~d}pirimidin-6-karbonsav-metil~
-észtert, op.. 165 °C (etanol), kitermelés:
86%.

59. példa
(59) képletl vegylilet eldallitasa

Az 1, példaban leirtakkal analég modon
2-(4-klér-benzilidén)-acetecetsav-ctil-észtert
6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel reagalta-
tunk etanolban és igy kapjuk a 2,4-dimorfo-
lino~-7-metil-5-(4-klér-fenil)-5,8-dihidropiri-
do[2,3-d] pirimidin-6-karbonsav-etil-észteri,
op.: 128 °C (izopropanol), kitermelés: 65%.

60. példa
(60) képletl vegyilet eldsllitédsa

Az 1. pédldédban leirtakkal analdég médon
2-benzilidén-aceteceisav-etil-észtert 6-amino-
-2,4-dimorfolino-pirimidinnel reagaltatunk
etanolban és {gy kapjuk a 2,4-dimorfolino-7-
-metil-5-fenil-5,8-dihidropiridof2,3-d]pirimi-
din-6-karbonsav-etil-észtert, op.: 178 °C
(etanol), kitermelés: 82%.
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61. példa
(61) képletl vegyilet elddllitdsa

Az 1. példédban leirtakkal analég médon
2-(3-nitro-benzilidén)-acetecetlsav~-{2-metoxi-
-etil)-észtert 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimi-
dinnel reagaltatunk etanolban és igy kapjuk
a 2,4-dimorfolino-7-metil-5-(3-nitro-fenil)-5,8-
~dihidropirido{2,3-d] pirimidin-6-karbonsav-
-({2-metoxi-etil)~észtert, op.: 172 °C (etanol},
kitermelés: 93%.

62, pelda
{62) képletd vegyulet eloallitésa

Az 1. példdban leirtakkal analdg mddon
2-(4~nitro-benzilidén)-acetecetsav-metil-ész—
tert 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidinnel re-
agaéltatunk etanolban és igy kapjuk a 2,4-
-dimorfolino-7-metil-5-{4-nitro-fenil)-5,8-di-
hidropirido{2,3~-d] pirimidin-6~karbonsav-me-
til-2sztert, op.: 236 °C (etanol), kitermelés:
81%.

63. példa
(63) képlet vegyllel eldallitésa

Az 1. példéban leirtakkal analdg modon
2~(2-metil~benzilidén)~aceteceisav-etil-észtert
6-amino~2,4-dimorfolino-pirimidinnel reagdlta—
turk etanolban és igy kapjuk a 2,4-dimorfo-
lino~7-metil-5-(2-metil-fenil)-5,8-dihidropiri~
do[2,3~d]pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert,
op.: 234 °C (etanol), kitermelés: 79%.

64. példa

2,4-Dimorfolino-7-metil-5-(3-ciano-fenil)~
-5,8-dihidropirido[2,3-d]-pirimidin-6-
-karbonsav-etil-észter [(64) képleti ve-
gyllet] elddllitésa

0,8 g (6 mmél) 3-ciano-benzaldehidet,
0,8 g (6 mmél) acel-ecetsav-etil-észtert és
1,6 g {6 mmodl) 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimi~
dint 20 ml etlanolban 15 o6rén at visszafolya-
tds koézben forralunk. A reakcidelegyel ez-
utén lehGtjik, a kivald terméket leszivatjuk
és kevés elanolbdl dtkristédlyositjuk, op.:

'21C °C, kitermelés: 1,8 g (61%).
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65. példa
(65) képleth vegyulet eloallitasa

A 64. példdban leirtakkal analog modon
«-naftil-aldehidet, acel-ecetsav-etil-észtlert
és 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint etanol-
ban reagaltatunk és igy kapjuk a 2,4-dimor-
folino-7-metil~5-(naftil-1)-5,8-dihidropiri-
do[2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-etil-észlert,
op.: 198 °C (etil-acetal), kitermelés: 58%.

66. példa
(66) kepletll vegyllet eldallitasa

A 64, példdban leirtakksl analég modon
pentafluor-benzaldehidet, acetecetsav-etil-
-eszlert és 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint
etanolban reagélatatunk és igy kapjuk a 2,4-
-dimorfolino-7-metil-5-(pentafluor-fenil)-5,8-
dihidropirido[2,3-d]} pirimidin-6-karbonsav-
etil-észtert, op.:195 °C (etanol),
65%.

kitermelés:

67. példa
(67) képletl vegytilet eldallitdasa

A 64. példaban leirtakkal analdg mddon
2-meloxi-benzaldehidet, acetecetsav-ectil-ész—
tert és 6-amino-2,4-dimorfolino~pirimidint
etanolban reagsaltatunk és igy kapjuk a 2,4-
~dimorfolino-7-metil-5-(2-metoxi-fenil)-5,8~di-
hidropirido[2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-etil-
-észtert, op.: 188 °C (etanol),
81%.

kitermelés:

68. példa
(68) képleti vegyilet eldallitdsa

A 64. példédban leirtakkal analdg modon
3-nitro~benzaldehidet, acetecetsav-izobutil-
-észtert és 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint
etanolban reagaltatunk és igy kapjuk a 2,4-
~dimorfolino-7-metil-5-(3-nitro-fenil)-5,8-di-
hidropirido[ 2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-izo-
butil-észtert, op.: 214 °C (etanol), kitermelés:
66%.

69. példa
(69) képletd vegyillet eldallitdsa

A 64, példédban leirtakkal analég modon
2,3-dimetoxi-benzaldehidet, acetecetsav-etil-
-észlert és B-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint.
etanolban reagsaltatunk és igy kapjuk a 2,4-
~dimorfolino-7-metil-5-(2,3-dimetoxi-fenil)-5,8-
~dihidropirido{2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-
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-etil-észlert, op.:
57%.

194 °C (etanol), kitermelés:

70. példa
(70) képletd vegyuilet elddllitdsa

A 84. példéban leirtakkal analég mddon
3-nitro-benzaldehidet, propionil-ecetsav-me-
til-észtert és 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimi-
lint etanolban reagdltatunk és igy kapjuk a
2,4-dimorfolino~7-metil~5-(3-nitro-fenil)-5,8-
-dihidropirido[2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-
-metil-észtert, op.: 225 °C (kloroform/etil~
acetal), kitermelés: 51%.

71. példa
(71) képletli vegyiilet eldéllitdsa

A 64. példdban leirtakkal analég moédon
2,3-diklor-benzaldehidet, 4-acetoxi-acetecet-

sav-elil-észterl és 6-amino-2,4-dimorfolino-
~pirimidint etanolban reagdltatunk és igy
kapjuk a 2,4-dimorfolino-T-acetoxi-metil-5-

~(2,3-diklér-fenil)-5,8-dihidropirido[2,3-d 1 pi-
rimidin-6-karbonsav-etil-észtert, op.: 161 °C
(kloroform/etil-acetdt), kitermelés: 47%.

72. példa

(72) képletil vegyulet elddllitésa

A 64. példéban leirtakkal analég modon
piridin-2-aldehidet, acelecelsav-etil-észtert
es 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint etanol-
han reagaltatunk és igy kapjuk a 2,4-dimor-
folinb—’n’—meti]—S—(piridiI—Z)—S.S—dihidropiri—
do{2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert,
op.: 226 °C ({etanol/dimelil-formamid), kiter-
melés: 53%.

73. példa
{73) képlet vegytilet elddllitésa

A 64. példéban leirtakkal analdg mddon
piridin-3-aldehidet, acetecetsav-etil-észtert
és 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint etanol-
ban reagaltatunk és igy kapjuk a 2,4-dimor-
folino-7-metil-5-(piridil-3)-5,8-dihidropiri-
dof2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert,
np.: 229 °C (elanol), kitermelés: 56%.

74. példa
(74) képletG vegyllet eldallitdsa

A 64. példéban leirtakkal analdég mddon
2-klor-piridin~3-aldehidet, acetecetsav-etil-

-14-
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-észtert és 6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint
etanolban reagaltatunk és igy kapjuk a 2,4-
~dimorfolino-7-metil-5-(2-klér-piridil-3)-5,8-
-dihidropirido{2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-
-etil-észtert, op.: 185 °C (etil-acetat), kiter-
melés: 62%.

75. példa
(75) képlelll vegyilet eloallitdsa

A 64. példdban leirtakkal analog modon
piridin-3-aldehidet, acetecetsav~{2-acetoxi-
-etil)-észtert és 6-amino-2,4-dimorfolino-piri-
midint izopropanolban reagaltatunk ¢€s igy
kapjuk a 2,4-dimorfolino-7-metil-5-{piridil-3)-
~5,8~dihidropirido{2,3-d}pirimidin-6-karbon-~
sav-(2-acetoxi-etil)-észtert, op.: 170 °C (eta-
nol), kitermelés: 595%.

76. példa
(76) képleth vegylilel elddllitasa

A 64. példaban leirtakkal analdog modon
piridin-4-aldehidet, acetecetsav-etil-észiert
és 6~amino-2,4-dimorfolino-pirimidint etanol-
ban reagéltatunk és igy kapjuk a 2,4~dimor-
folino-7-metil-5-(piridil-4)-5,8-dihidropiri-
do[2,3-d]pirimidin-6-karbonsav-elil-észlert,
op.: 209 °C (ioluol), kitermelés: 53%.

77. példa
(77) képletld vegyilet elédllitasa

A 64. példéban leirtakkal analdg moddon
2,1,3-benzoxadiazol-4-aldehidet, acetecetsav-
-etil-észtert és 6-amino-2,4-dimorfolino-piri-
midint etanolban reagaltatunk és igy kapjuk
a 2,4-dimorfolino~7-metil-5-(2,1,3~-benzoxadi-
azolil-4)-5,8-dihidropirido{ 2,3-d]pirimidin-6-
~karbonsav-etil-észtert, op.: 234 °C (etil-ace-
tét), kitermelés: 49%.

78. példa
(78) képletl vegyilet eloéllitasa

A 64. példaban leirtakkal analog modon
furén-2-aldehidet, acetecetsav-etil-észtert és
6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint etanolban
reagéaltatunk és {gy kapjuk a 2,4-dimorfoli-
no-7-metil-5-(furil-2)-5,8~dihidropiride[ 2,3~
-d]pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert, op.:

172 °C (toluol), kitermeles: 56%.
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79. példa
(79) képletl vegyulet eldéllitasa

A 64. példéban leirtakkal analég moédon
tiofén~-2-aldehidet, acetecetsav-etil-észtert és
6-amino-2,4-dimorfolino-pirimidint  etanolban
reagdltatunk és {gy kapjuk a 2,4-dimorfoli-
no-T-metil-5-(tienil-2)-5,8-dihidropirido[2,3-
-d]pirimidin-6-karbonsav-etil-észtert, op.:
205 ¢C (etil-acetét), kitermelés: 43%.

80. példa
(80} képletii vegyulet eloallitasa

A 64. példaban leirtakkal analdg mdédon
tiofén-3-aldehidet, acetecetsav-etil-észiert és
6-emino-2,4-dimorfolino-pirimidint  etanolban
reagéltalunk és igy kapjuk a 2,4-dimorfoli-
no-7-metil-5-(tienil-3)-5,8-dihidropirido{ 2,3~
-d]pirimidin~6~karbonsav-etil-észtert, op.:
20¢€ °C (etanol), kitermelés: 69%.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljaras az (I) dltaldnos képletl piri-
do-pirimidin-szarmazékok - a képletben
R? jelentése naftil-, tienil-, fu-
ril-, piridil- vagy benzooxadi-
zolil-csoport vagy adoit eset-
ben azonosan vagy klénbozd-
en 1-4 szénatomos alkil-, 1-4
szénalomos alkoxi-csoporital,
halogénatommal, trihalogén-me-
til-, nitro-, ciano~ vagy S-
-benzil-csoporttal helyettesi-
iett fenilcsoport, vagy halogé-
nezett piridilcsoport,
jelentése 1-4 szénatomos alkil-
csoport vagy OR® &ltaldnos
képletl csopori - ahol
R¥  jeleniése 1-10 szénatomos
alkilcsoport, amelyet adott
esetben oxigénatom szakithat
meg és/vagy amely adott eset-
ben héromszorosan halogén-
alommal, vagy egyszeresen 1-4
szénatomos acilcsoporttal vagy
(1-4 szénatomos alkil)-benzil-
~amino-csoporttal lehel helyet-
tesitve, vagy 2-5 szénatomos
alkenil-csoport
jelentése 1-4 azénatomos alkil-
ceoport vagy (l1-4 szénatomos
acil)-oxi-(1-4 szénatomos al-
kil)-csoport és

R2

R3

15
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R, R5 R® és R? jelentése azonos vagy ki-

16nboz6 és Jelentésiik hidro-

195812

30

B) egy (IV) alialdnos képletdh aldehidet - a

képleitben R! jelentése a targyi korben

génatom vagy 1-4 szénatomos megadott ~ egy (V) altaldnos képletd
alkilcsoport és az RY' és RS, béta-dikarbonil-vegyutlettel - a képlet-
valamint az R® és R’ szubsz- § ben R?* és R?® jeleniése a targyi korben
tituensek a nilrogénatommal megadolt - és egy (III) &ltaldnos képle-
pirrolidino-, piperidino-, mor- il 6-amino-pirimidin-szdrmazékkal - a
folino- vagy (1-4 szénatomos képletben R*! -R7 jelentédse a {drgyi
alkil)-piperazinil-csoportot korben megadoit - reagaltatunk, adott
képeznek - 10 esetben inert szerves olddszer jelenlé-
eléallitdsdra, azzal jellemezve, hogy tében 20-150 °C hdémérsékleten.
A) egy (II) 4ltaldnos képletdi ilidén-béta— 2. Eljarés vérkeringést befolydsoldo ha-
~dikarbonil-szérmazékot - a képleiben tisu gyoégyszerkészitmények elodllitéséra, az-
R, R? és R? jelenitése a tdrgyi korben zal jellemezve, hogy valamilyen l. igénypont
megadott - egy (III) &ltaldnos képletdt 15 A) vagy B) eljdrdsa szerint eldallitott (I) &l-
6-amino~pirimidin-szdrmazékkal - a kép- taldnos képletll vegytletet - a képletben R1,
letben RY -R? jelentése a targyi korben R?, R’ RS R5 RE és R? jelentése a mér
megadott - reagaltatunk szerves oldo- megadott - a gyogyszergydridsban szohdsos
szer jelenlétében 20-150 °C hdémérsékle- segédanvagokkal gvogyszerkészitményekkeé
ten, vagy 20 alakitunk.
25 lap rajz
A kiadésért felel a Kozgazdasagi €s Jogi Konyvkiadd igazgetdja
89.921.66-4 Alf6ldi Nyomda Debrecen - Felelds vezeld: Benkd Istvén vezérigazgatod
16
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