~ SZUBSZTITUALT 3,4-DIHIDRO-PIRIDO[1,2-a]PIRIMIDIN-SZARMAZEKOK ; CLIAENC A
FLOOLLITASERY, AL UNEAZAS Ul ES T206ed TARTIY LA C C i (YD EDTH A

NTHAL GmbH, Zieglerstrasse 6, 52078_Aach/é/r/ij Németorszag

A bejelentés n

KOZZETETEL| PELDANY
Els6bbsége: ~10. 13. (DE; 100 50 662.3)

A nemz.etkaii kozzététel szama: WO 02/30

~

—

Kivonat

A taldlmany () altalanos képletl szubsztitualt 3,4-dihidro-pirido[1,2-a]pirimidin-
-szarmazékokra és azok gyégyészati‘lag alkalmazhato sdira vonatkozik - a képletben

R'! és R? jelentése egymastdl fuggetleniil hidrogénatom, -OR ™ csoport, -SH
csoport, -SR" csoport, vagy 1-12 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, aril-,
heteroaril-, (1-6 szénatomos alkil)-aril- vagy (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport;
mimellett R' és R? kéziil az egyik hidrogénatomot jelent, és a masik hidrogénatomtaol
eltérd jelentésu, azzal azonban, hogy ha R' és R? kdzll az egyik arilcsoportot jelent,
akkor a masik hidrogénatomot vagy 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R® és R*jelentése egymastal fuggetlenll hidrogénatom vagy 1-12 szénatomos
alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, aril-; heteroaril-, (1-6 szénatomos alkil)-aril- vagy (1-
-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport, mimellett R® és R* ozl legalabb az egyik
hidrogénatomot jelent; vagy

R' és R? kozill az egyik és R® és R* kozill az egyik egyltt W csoportot alkot,
mig R! és R?, valamint R® és R* k6ziil a méasik hidrogénatomot vagy 1-12 szénatomos
alkilcsoportot jelent, ahol
W o'-(CH,),-B' csoportot (amelyben n értéke 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 vagy 10), a'-CH=CH-
-CH,-B' csoportot, a'-CH=CH-CH2-CH2-B' csoportot, o.'-CH,-CH=CH-CH,p' csoportot,

a'-CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,-' csoportot, o'-O-(CH,),-B' csoportot (amelyben n
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értéke 2, 3, 4, 5 vagy 6), (A) képleti csoportot, (B) képletti csoportot, (C) képletti cso-
portot (amelyben X jelentése -CH,-, -O- vagy -S-), (D) képletii csoportot vagy (E) kép-
let(i csoportot jelent, amely csoportok az ao'-vel jelolt véglikkel az (1) altalénos képlet-

ben a-val jelolt szénatomhoz, a p'-vel jelolt véglikkel pedig az (1) altalanos képletben

p-val jelolt szénatomhoz kapcsolodnak;

R® jelentése -C(=O)R11 csoport, -COOH csoport, -COOR" csoport, 1-12 szén-
atomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, aril-, heteroaril-, (1-6 szénatomos alkil)-aril-
vagy (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport; és

R, R’, R® és R’ jelentése egymastdl fuggetlendil hidrogén-, fluor-, kiér-, brém-
vagy jédatom, ciano-, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-arill,, NHR", nitro-, hidroxil-,
merkapto-, O-(1-8 szénatomos alkil)-, S(O),-(1-8 szénatomos alkil)-, O-aril-, $(O)-a-
ril- O-(1-6 szénatomos alkil)-aril-, S(O),~(1-6 szénatomos alkil)-aril-, -COOH,
-C(=0)R", 1-12 szénatomos alkil-, CF, 3-8 szénatomos cikloalkil-, 3-7 tagt hetero-
ciklil-, aril- vagy heteroaril-csoport; vagy

R® és R’ jelentése a fenti, és R®és R’ egyutt Q csoportot alkot, ahol
Q egy y'-CR15=CR16-CR17=CR18-6' csoportot jelent, vagy

R’ és R® jelentése a fenti, és R® és R® egyiitt T csoportot alkot, ahol
T egy Y'-CR19=CRZO-CR21=CR22-8' vagy y’-N=CR20-Cé21=N-8' csoportot jelent, vagy

R® és R7jelentése a fenti, és R® és R® egyutt U csoportot alkot, ahol

U egy n'-CR"*=CR*-CR*'=CR%-¢' csoportot jelent. o
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A talalmany szubsztitualt 3,4-dihidro-pirido[1,2-a]pirimidin-szarmazékokra,
azok el6allitasara, az azokat tartalmazoé anyagkoényvtarakra, valamint az azokat tar-
talmazo6 gyogyszerekre és gyégyaszati készitményekre vonatkozik. A taldlmany tar-
gyat képezi tovabba a vegyliletek fehasznalasa fajdalom, vizeletvisszatartasi képte-
lenség, viszketegség, tinnitus aurium és/vagy hasmenés kezelésére alkalmas gyogy-
szerek gyartasahoz.

Az orvosi gyakorlatban nagy jelentésége van a kronikus és nemkronikus fajdal-
mak kezelésének. Vilagszerte igény van olyan hatékony fajdalomterapiak irant, ame-
lyekkel a kronikus és nemkrénikus fajdalmak betegre szabottan és célrairanyitottan
kezelhet6k, amin a betegek sikeres és kielégité kezelése értendé.

Az er6s - legerésebb fajdalmak kezelésére jol alkalmazhatdk a klasszikus opi-
oidok, koztiikk a morfin; felhasznalhatésagukat azonban korlatozzak az opioidok kézis-
mert mellékhatasai (példaul légzésdepresszio, hanyas, szedalas, székrekedés és
hozzaszokas kialakulasa). Ezen kivill ezek az anyagok neuropatias és incidencialis
fajdalmak kezelésében, amelyekben els6sorban a tumoros betegek szenvednek,
kevésbé hatasosak.

A talalmany célja olyan analgetikus hatasu vegyiletek rendelkezésre bocsata-
mak kezelésében - hasznosithatdk. Tovabbi kovetelmény, hogy ezek a vegyiiletek a
p-receptor-affinitasu opioidok adagolasakor fellépé mellékhatasokat (példaul émely-
gést, hanyast, fliggéséget, légzésdepressziét vagy székrekedést) lehetéleg ne idéz-
zenek eld.

A talalmany értelmében a fenti célokat (I) altalanos képletii, analgetikus hatas-
sal rendelkezd vegyilletekkel érjik el. A talalmany szerinti vegyuletek tehat (1) altala-
nos képlet szubsztitualt 3,4-dihidro-pirido[1,2-a]pirimidin-szarmazékok és azok gyoé-

gyaszatilag alkalmazhaté soi - a képletben
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R' és R? jelentése egymastdl fiiggetlenlll hidrogénatom, -OR" csoport, -SH
csoport, -SR™ csoport, egyenes vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubszti-
tualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkil-
csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszoérésen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszdrdsen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazo lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé
lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszérosen
szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen
szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport,
mimellett R' és R? kdziil az egyik hidrogénatomot jelent, és a masik hidrogénatomtdl
eltérd jelentésu, azzal azonban, hogy ha R' és R? kozill az egyik arilcsoportot jelent,
akkor a masik hidrogénatomot vagy 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R? és R* jelentése egymastol fiiggetlenlil hidrogénatom, egyenes vagy elagazé
lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszérosen
szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan
vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szubsztitualt arilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-cso-
port, egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos
alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitu-

alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszordsen szubsztitualt alkil-részbdl eés szubsztitu-
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alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett
(1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport, mimellett R® és R* kozill legalabb az egyik
hidrogénatomot jelent; vagy

R' és R? kozill az egyik és R® és R* koziil az egyik egyiitt W csoportot alkot,
mig R' és R? kézul a masik hidrogénatomot vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy toébbszérésen szubsztitualt
1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, és R® és R* koziil a masik hidrogénatomot
vagy egyenes vagy elagazoé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, ahol
W o’-(CH,),-B' csoportot (amelyben n értéke 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 vagy 10), o'-CH=CH-
-CH,-B' csoportot, a'-CH=CH-CH,-CH,-B' csoportot, o'-CH,-CH=CH-CH,-' csoportot,
o'-CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,-B' csoportot, a'-O-(CH,),-B' csoportot (amelyben n
értéke 2, 3, 4, 5 vagy 6), (A) képletl csoportot, (B) képletii csoportot, (C) képletd cso-
portot (amelyben X jelentése -CH,-, -O- vagy -S-), (D) képletii csoportot vagy (E) kép-
let(i csoportot jelent, amely csoportok az o'-vel jeldlt véguikkel az (1) altalanos képlet-
ben o-val jeldlt szénatomhoz, a p'-vel jeldlt végiikkel pedig az (1) altalanos képletben
B-val jelolt szénatomhoz kapcsoldédnak;

R’ jelentése -C(=O)R11 csoport, -COOH csoport, -COOR" csoport, egyenes
vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szubsztitualt 3-8 szénatomos cik-
loalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
heteroaril-csoport, egyenes vagy elégazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdél felépitett (1-6

szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitet-
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len, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt alkil-részbél
és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoréosen szubsztitualt heteroaril-
-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport; és

R®, R, R® és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, klér-, brém-
vagy jédatom, ciano-, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril],, NHR'®, nitro-, hidroxil-,
merkapto-, O-(1-8 szénatomos alkil)- vagy S(O),-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, ahol
a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazo lancd, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt csoportok lehet-
nek, és p értéke 0, 1 vagy 2; O-aril- vagy S(O),-aril-csoport, amelyekben az arilcso-
portok szubsztitualatlanok vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualtak le-
hetnek, és q értéke 0, 1 vagy 2; O-(1-6 szénatomos alkil)-aril- vagy S(O),-(1-6 széna-
tomos alkil)-aril-csoport, amelyekben‘az alkilcsoportok egyenes vagy eldgazé lancd,
telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szub-
sztitualt csoportok, mig az arilcsoportok szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt csoportok lehetnek, és r értéke 0, 1 vagy 2; -COOH cso-
port; -C(=O)R14 csoport; egyenes vagy eldgazd lancu, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos al-
kilcsoport; CF5 csoport; telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkil-csoport; 3-, 4-, 5-, 6- vagy
7-tagu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen
szubsztitualt heterociklil-csoport; szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt arilcsoport; vagy szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbsz6-
rosen szubsztitualt heteroaril-csoport; vagy

R® és R® jelentése a fenti, és R®es R’ egyutt Q csoportot alkot, ahol
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Q egy Y-CR'*=CR'®-CR'"=CR'®-5' csoportot jelent, ami a &"-vel jeldlt végénél az (1) al-
talanos képletben 3-val jeldlt szénatomhoz, y'-vel jelolt végénél pedig az (1) altalanos

képletben y-val jelolt szénatomhoz kapcsoladik; vagy

R” és R® jelentése a fenti, és R® és R® egyiitt T csoportot alkot, ahol
T egy y-CR'°=CR®-CR?*'=CR?%-¢' vagy y-N=CR®-CR?'=N-¢' csoportot jelent, amelyek
az ¢'-vel jelolt végiiknél az (1) altalanos képletben e-nal jelolt szénatomhoz, y'-vel jelolt
véguknél pedig az (I) altalanos képletben y-val jelolt szénatomhoz kapcsolédnak;
vagy

R® és R’ jelentése a fenti, és R® és R’ egyiitt U csoportot alkot, ahol
U egy n'-CR'"*=CR%*-CR?'=CR?-¢' csoportot jelent, ami az ¢'-vel jelélt végénél az (1)
altalanos képletben e-nal jeldlt szénatomhoz, n'-vel jeldlt végeénel pedig az (1) altala-
nos képletben n-vel jelolt szénatomhoz kapcsolédik;

és a fenti meghatarozasokban szerepl6 altalanos szimbolumok kozul

R jelentése egyenes vagy elagazé lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-8 szenatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszérésen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tdbbszorésen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancd, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt
alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé
lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tébbszorosen
szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoroésen
szubsztitualt heteroaril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport;

R'! jelentése amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,

NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8 szénatomos
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alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancu, teli-
tett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitu-
alt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tébbszérosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatian
vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitulatian vagy
egyszeresen vagy tobbszdrésen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elaga-
26 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egye-
nes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tébbszorésen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-
-heteroaril-csoport;

R'? jelentése egyenes vagy elagazé lancy, telitett vagy telitetien, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, vagy szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tébbszorésen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-
-csoport;

R'® -C(=0)CH, csoportot, -C(=0)fenil-csoportot, -C(=0)O-terc-butil- (t-BOC)
csoportot vagy mas szokasos amino-védécsoportot jelent;

R" jelentése hidrogénatom, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénato-
mos alkil),, NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8
szénatomos alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elaga-
z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-

sen szubsztitualt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy
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egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorosen szubsztitualt arilcsoport, egyenes
vagy elagazo lancuy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tébbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport,
egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszere-

~ sen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkilcsoportot tartalmazé O-(1-8 szénatomos al-
kil)-csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszo-
résen szubsztitualt cikloalkilcsoportot tartalmazé O-(3-8 szénatomos cikloalkil)-cso-
port, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorésen szubsztitualt arilcsopor-
tot tartalmazé O-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt aril-részbél felé-
pitett O-(1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport;

RY R' R" és R“jelentése egymastol fliggetlenil hidrogén-, fluor-, klor-,
brém- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
26 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport; és

R", R%, R* és R? jelentése egymastdl fliggetleniil hidrogén-, fluor-, kIor-,
brém- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
Z6 lancd, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszoro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport.

Az (1) altalanos képleti vegyliletek egyes képviseléit a szakirodalomban mar
ismertették, anélkiil azonban, hogy ezek fajdalom, vizeletvisszatartasi képtelenség,
viszketegség, tinnitus aurium és/vagy hasmenés kezelésére alkalmas gyoégyszerkeé-

szitményekben vagy ilyen gydgyszerkészitmények gyartasaban valo felhasznalasarol
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emlitést tettek volna. A szakirodalomban ismertetett vegylileteket - az azokat leiré iro-
dalmi helyekkel egyiitt - az alabbiakban soroljuk fel: 6-klér-2-(4-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin, 2-(4-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pi-
rimidin, 2-(2-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin, 2-(4-nitro-fenil)-4-
-(4-tolil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin és 2-(4-kl6r-fenil)-4-(4-tolil)-3,4-dihidro-
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin [MA. Abdel-Rahman: Revue Roumaine de Chimie 40, 535-
-540 (1995)]; 4-etoxi-2-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin és 4-etoxi-2-(2-hidr-
oxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin [L.S. Povarov: Chem. Heterocycl.
Comp. 15, 1369 (1979); Id. Chem. Abstr. 92, 110889 (1980)], 4-etoxi-2-propil-3,4-di-
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin, 4-propil-2,3,3a,4,5,10a-hexahidro-2H-pirido[1,2-a]furo-
[3,2-e]pirimidin és 4-propil-2,4,4a,5,6,11a-hexahidro-2H-pirido[1,2-a]pirano[3,2-e]piri-
midin [A.R. Katritzky, G. Qin, B. Yang: Synthesis 704-706 (1998)].

A leirasban hasznalt "1-6 szénatomos alkilcsoport”, "1-8 szénatomos alkilcso-
port" és "1-12 szénatomos alkilcsoport" megjeldléseken olyan 1-6, 1-8, illetve 1-12
szénatomos aciklusos telitett vagy telitetlen szénhidrogén-maradékokat értiink, ame-
lyek elagazé vagy egyenes lancliak lehetnek, és amelyekhez adott esetben egy vagy
tobb szubsztituens kapcsolddhat. Ide tartoznak az 1-6 szénatomos alkanil-, 2-6 szén-
atomos alkenil-, 2-6 szénatomos alkinil-, 1-8 szénatomos alkanil-, 2-8 szénatomos al-
kenil-, 2-8 szénatomos alkinil-, 1-12 szénatomos alkanil-, 2-12 szénatomos alkenil- és
2-12 szénatomos alkinilcsoportok. Az alkenilcsoportokban legalabb egy szén-szén
kettos kotés, mig az alkinilcsoportokban legalabb egy szén-szén harmas kotés szere-
pel. Az alkilcsoportok elényos képvisel6i a kovetkezék: metil-, etil-, n-propil-, 2-propil-,
n-butil-, izobutil-, szek-butil-, terc-butil-, n-pentil-, izopentil-, neopentil-, n-hexil-, 2-he-
xil-, n-oktil-, n-decil-, n-dodecil-, etilenil- (vinil-), etinil-, propenil- [-CH,CH=CH,,
-CH=CH-CH, és -C(=CH,)-CHjs], propinil- -CH-C=CH), butenil-, butinil-, pentenil-, pen-

tinil-, hexenil-, hexinil-, oktenil- és oktinilcsoportok.
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A "3-8 szénatomos cikloalkilcsoport" megjelélésen olyan 3-8 szénatomos gy(i-
riis szénhidrogén-csoportokat értiink, amelyek telitettek vagy telitetlenek lehetnek, és
amelyek adott esetben egy vagy tobb szubsztituenst hordozhatnak. A 3-8 szénato-
mos cikloalkilcsoportok elényos képvisel6iként a ciklopropil-, ciklobutil-, ciklopentil-,
ciklohexil-, cikloheptil-, ciklooktil-, ciklopentenil-, ciklohexenil-, cikloheptenil- és ciklo-
oktenil-csoportokat emlitjuk meg. A télélmény szempontjabdl kilonésen elényds a
ciklopropil-, ciklopropil-2-karbonsav, ciklopropil-2-karbonsav-etil-észter- és ciklohexil-
csoport.

Az "arilcsoport" megjelolésen aromas szénhidrogéncsoportokat, igy fenil-, naf-
til- €s antracenil-csoportokat értiink. Az arilcsoportok tovabbi telitett, (részlegesen) te-
litetlen és aromas gy(rlrendszerekkel kondenzalt csoportok is lehetnek. Mindegyik
arilcsoport szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszordsen szubsztitualt lehet,
mimellett az arilcsoportok szubsztituensei azonosak vagy eltéréek lehetnek, és az
arilcsoport tetszéleges helyzeteihez kapcsolédhatnak. Az arilcsoport elényosen fenil-,
1-naftil- vagy 2-naftil-csoport lehet. A talalmany szempontjabél az arilcsoportok kiilo-
ndsen elényds képviselbi a kdvetkezék: m-tolil-, p-hidroxi-fenil- p-metoxi-fenil-, 4-hidr-
oxi-3-metoxi-fenil-, 2,4-dimetil-fenil-, 4-fluor-fenil-, 1-naftil- és 2-naftil-csoport.

A "heteroaril-csoport" megjelolésen olyan 5-, 6- vagy 7-tagu gy(irls aromas
csoportokat értiink, amelyek legalabb egy - de adott esetben 2, 3, 4 vagy 5 - hetero-
atomot tartalmaznak, mimellett a heteroatomok azonosak vagy eltéréek lehetnek, és
a gylrid szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt lehet. A
heterociklushoz kapcsolodé szubsztifuensek azonosak vagy eltéréek lehetnek, és a
heteroaril-csoport barmely alkalmas helyzetéhez kapcsolédhatnak. A heterociklus bi-
vagy policiklusos gydrlirendszer része is lehet. A heteroatom elénydsen nitrogéna-
tom, oxigénatom vagy kénatom lehet. A heteroaril-csoport elényosen pirrolil-, indolil-,
furil- (furanil-), benzofuranil-, tienil- (tiofenil-), benzotienil-, pirazolil-, imidazolil-, tiazo-

lil-, oxazolil-, izoxazolil-, piridinil-, piridazinil-, pirimidinil-, pirazinil-, piranil-, indolil-, ind-
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azolil-, purinil-, pirimidinil-, indolizinil-, kinolinil-, izokinolinil-, kinazolinil-, karbazolil-,
fenazinil- vagy fenotiazinil-csoport lehet; ezek a csoportok a heteroaril-csoport barme-
lyik alkalmas gydiriitag-atomjaval kappsolédhatnak az (1) [illetve (1), (Ill) vagy (V)] al-
talanos képlet(i vegyuletek fennmaradé részéhez. A talalmany szempontjabdl a hete-
roaril-csoport killonésen elényodsen piridin-2-il-, furan-2-il-, 5-metil-furan-2-il- vagy
5-nitro-furan-2-il-csoport lehet.

Az "(1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport" és "(1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-
-csoport" megjeloléseken a fenti meghatarozasoknak megfelelé 1-6 szénatomos al-
kil-, aril- és heteroaril-csoportokbdl felépitett csoportokat értiink, amelyek az 1-6 szén-
atomos alkilcsoporton keresztul kapcsolodnak az (1) [illetve (l), (1ll) vagy (IV)] altala-
nos képletii vegyuletek fennmaradé r_észéhez.

A "heterociklil-csoport" megjelolésen olyan 3-, 4-, 5-, 6- vagy 7-tagu gydrGs
szerves csoportot értiink, ami legalabb egy - de adott esetben akar 2, 3, 4 vagy 5 -
heteroatomot tartalmaz, ahol a heteroatomok azonosak vagy eltéréek lehetnek, a
gylrtis csoport telitett vagy telitetlen lehet (az aromas csoportokat kivéve), és a gyu-
riihoz adott esetben egy vagy tobb szubsztituens kapcsolédhat. A heterociklus bi-
vagy policiklusos gydrirendszer tagja is lehet. A heteroatomok el6nyésen nitrogén-,
oxigén- és kénatomok lehetnek. A heterociklil-csoport elénydsen tetrahidrofuril-, pirro-
lidinil-, piperidinil-, piperazinil- vagy morfolinil-csoport lehet. A heterociklil-csoportok
barmely alkalmas gytiritag-atomnal kapcsolédhatnak az (l) [illetve (11), (Ill) vagy (1V)]
altalanos képletii vegyuletek tobbi részéhez.

Az alkil-, alkanil-, alkenil- és alkinilcsoportokkal kapcsolatban hasznalt "szub-
sztitualt" megjeldlésen azt értjik, hogy az adott csoportban egy vagy tobb hidrogén-
atom helyén fluor-, klér-, brém-, jéd-, ciano-, amino-, NH-alkil, NH-aril, NH-heteroaril,
NH-alkil-aril, NH-alkil-heteroaril, NH-heterociklil, NH-alkil-OH, N(alkil),, N(alkil-aril),,
N(alkil-heteroaril),, N(heterociklil),, N(alkil-OH),, NO, NO,, SH, S-alkil, S-aril, S-hete-

roaril, S-alkil-aril, S-alkil-heteroaril, S-heterociklil, S-alkil-OH, S-alkil-SH, OH, O-alkil,
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O-aril, O-heteroaril, O-alkil-aril, O-alkil-heteroaril, O-heterociklil, O-alkil-OH, CHO,
C(=0)(1-6 szénatomos alkil) C(=S)(1-6 szénatomos alkil), C(=O)aril, C(=S)aril,
C(=0)(1-6 szénatomos alkil)-aril, C(=S)(1-6 szénatomos alkil)-aril, C(=O)heteroaril,
C(=S)heteroaril, C(=O)heterociklil, C(=S)heterociklil, COOH, COO-alkil, C(=O)NH,,
C(=O)NH-alkil, C(=O)NH-aril, C(=O)NH-heterociklil, C(=O)N(alkil),, C(=O)N(alkil-aril),,
C(=O)N(alkil-heteroaril),, C(=O)N(heterociklil),, SO-alkil, SO,-alkil, SO,NH,, SO;H,
cikloalkil-, aril-, heteroaril- €s/vagy héterociklil-szubsztituens all. A tobbszérosen szub-
sztitualt csoportokban az egynél tobb (példaul két vagy harom) szubsztituens az
alapvaz azonos vagy eltéré atomjaihoz kapcsolédhat [az el6bbire példa a -CF; és
-CH,CF; csoport; az utdbbira példa a -CH(OH)-CH=CH-CHCI, csoport], és az egyedi
szubsztituensek azonosak vagy eltéréek lehetnek. A talalmany szempontjabdl kiilons-
sen elényos a metil-, etil-, n-propil-, -CH,-CH,-OH és CF; csoport.

Az aril-, alkil-aril-, heteroaril-, alkil-heteroaril-, heterociklil- és cikloalkil-csopor-
tokkal kapcsolatban az "egyszeresen vagy tobbszoérosen szubsztitualt" megjeldlésen
azt értjuk, hogy az adott gyﬁrﬁrendszér egy vagy tobb (példaul 2, 3 vagy 4) hidrogén-
atomjanak helyén fluor-, kiér-, brém-, j6d-, ciano-, amino-, NH-alkil, NH-aril, NH-hete-
roaril, NH-alkil-aril, NH-alkil-heteroaril, NH-heterociklil, NH-alkil-OH, N(alkil),, N(alkil-
-aril),, N(alkil-heteroaril),, N(heterociklil),, N(alkil-OH),, NO, NO,, SH, S-alkil, S-ciklo-
alkil, S-aril, S-heteroaril, S-alkil-aril, S-alkil-heteroaril, S-heterociklil, S-alkil-OH, S-alkil-
-SH, OH, O-alkil, O-cikloalkil, O-aril, O-heteroaril, O-alkil-aril, O-alkil-heteroaril, O-he-
terociklil, O-alkil-OH, CHO, C(=0)(1-6 szénatomos alkil) C(=S)(1-6 szénatomos alkil),
C(=O)aril, C(=S)aril, C(=0)(1-6 szénatomos alkil)-aril, C(=S)(1-6 szénatomos alkil)-a-
ril, C(=O)heteroaril, C(=S)heteroaril, C(=O)heterocikli|, C(=S)heterociklil, COOH,
COO-alkil, C(=O)NH,, C(=O)NH-alkil, C(=O)NH-aril, C(=O)NH-heterociklil,
C(=O)N(alkil),, C(=O)N(alkil-aril),, C(=O)N(alkil-heteroaril),, C(=O)N(heterociklil),,
SO-alkil, SO-aril, SO,-alkil, SO,-aril, SO,NH,, SOzH, cikloalkil-, aril-, heteroaril-, CF,

=0, =S, 1-6 szénatomos alkanil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 2-6 szénatomos alkinil-, (1-
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-6 szénatomos alkil)-C(O)O-(1-6 szénatomos alkil)-, fenil-, benzil-, naftil- és/vagy he-
terociklil-szubsztituens all; a felsorolt vszubsztituensek adott esetben 6nmaguk is szub-
sztitualtak lehetnek. A tobbszorosen szubsztitualt csoportok esetén a szubsztituensek
az alapvaz azonos vagy eltéré atomjaihoz kapcsolédhatnak, és az egyedi szubsztitu-
ensek azonosak vagy eltéréek lehetnek. Az arilcsoportokhoz kulonésen elénydsen
fluor-, hidroxil-, metil- és metoxi-szubsztituensek, a heteroaril-csoportokhoz kiloné-
sen elényosen metil- és nitro-szubsztituensek, mig a cikloalkil-csoportokhoz kiiloné-
sen elényosen karboxil- és etoxi-karbonil-szubsztituensek kapcsolédhatnak.

A "gyodgyaszatilag alkalmazhatd sok" megjelolésen az (1) altalanos képletd ve-
gyuletek olyan sait értjuk, amelyek a ;/egyillet gyogyaszati felhasznalasakor - elsésor-
ban emlésdk és/vagy emberek kezelése esetén - élettanilag elfogadhatdak. llyen gyoé-
gyaszatilag alkalmazhaté sok példaul szervetlen vagy szerves savakkal képezhetdk.

Az (I) altalanos képletli vegyuletek gyogyaszatilag alkalmazhaté soi elényésen
sosavval, hidrogén-bromiddal, kénsavval, foszforsavval, metanszulfonsavval, p-toluol-
szulfonsavval, szénsavval, hangyasavval, ecetsavval, oxalsavval, borostyankésavval,
borkésavval, mandulasavval, fumarsavval, tejsavval, citromsavval, glutaminsavval
vagy aszparaginsavval képezett sok lehetnek. Az igy kialakitott sék kozul példaként a
hidrokloridokat, hidrobromidokat, foséfétokat, karbonatokat, hidrogén-karbonatokat,
formiatokat, acetatokat, oxalatokat, szukcinatokat, tartaratokat, fumaratokat, citrato-
kat és glutaminatokat emlitjuk meg. El6nyoseknek bizonyultak tovabba a talaimany
szerinti vegyuletek hidratjai, amelyek példaul vizes oldatokbdl vald kristalyositas so-
ran képzédhetnek.

Legalabb egy aszimmetriacentrum (az R® szubsztituenst hordozé szénatom)
talalmany szerinti 6sszes vegytuletben jelen van. Ennek megfeleléen az (l) altalanos
képletd vegyuletek és gyégyaszatilag alkalmazhato séik racematok, tiszta enantiome-
rek és/vagy diasztereomerek vagy eﬁantiomerek, illetve diasztereomerek keverékei

formajaban képzédhetnek és kilonithetdk el. A keverékek az egyedi sztereoizomere-
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ket tetszéleges aranyokban tartalmazhatjak. Elényoseknek bizonyultak az (1) altala-
nos képlet( vegyiiletek tiszta enantiomerjei.

A taladlmany szerinti vegytletek elényos képviselbi azok az (l) altalanos képletii
vegyluletek és gyogyaszatilag alkalmazhaté séik, amelyekben
R' és R egyike -OR'" -sR™ 1-6 szénatomos alkil- vagy arilcsoportot jelent;
R3 és R* egyike hidrogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent; vagy
R' és R? kdzlll az egyik és R® és R* kézill az egyik egyutt W csoportot alkot, ahol W
(B) vagy (E) csoportot jelent, és R', R? R® és R* kozill a fennmaradt két csoport hid-
rogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent;
R’ 3-6 szénatomos cikloalkil-, heteroaril-, C(=O)R'!, -COOH vagy -COOR'" csoportot
jelent;
R® hidrogén-, fluor-, klér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, C(=O)R'4, 1-6 széna-
tomos alkil-, trifluor-metil- vagy arilcséportot jelent;
R’ hidrogén-, fluor-, klér- vagy bréomatomot vagy ciano-, amino-, hidroxil- vagy 1-6
szénatomos alkilcsoportot jelent; vagy
R® és R’ egyiitt egy Q csoportot alkot, ahol Q y'-CR'*=CR'*-CR'"=CR"%-5' csoportot
jelent;
R® hidrogén-, fluor-, klér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, O-(1-6 szénatomos al-
kil)-aril-, karboxil-, -CONH, vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent;
R® hidrogénatomot vagy hidroxil-, trifluor-metil- vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot je-
lent; vagy |
R® és R® egyiitt U csoportot alkot, ahol U n'-CH=CH-CH=CH-¢' csoportot jelent;
és a fenti csoportokban
R' 1-8 szénatomos alkil- vagy arilcsoportot jelent;
R'" arilcsoportot jelent;

R'* O-(1-6 szénatomos alkil)-csoportot jelent; és
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R' R'®, R és R'® kézill az egyik hidrogénatomot vagy hidroxilcsoportot jelent, mig a
fennmaradt harom szubsztituens hidrogénatomot képvisel.

A talalmany szerinti vegyuletek kulonosen elényos képviseldi azok az (1) altala-
nos képlet(i vegyiiletek és gydgyaszatilag alkalmazhatd séik, amelyekben
R' és R? egyike -O-(CH,),OH, -S-fenil, -CHj, fenil-, 3-metil-fenil-, 3,4-dimetil-fenil-, 4-
-fluor-fenil-, 4-hidroxi-fenil-, 4-metoxi-fenil-, 4-hidroxi-3-metoxi-fenil- vagy 2-naftil-cso-
portot jelent;
R®és R* egyike hidrogénatomot vagy metilcsoportot jelent; vagy
R' és R? kdziil az egyik és R® és R* koziil az egyik egyiitt W csoportot alkot, ahol W
(B) vagy (E) csoportot jelent, és R', R? R® és R* koziil a fennmaradt két csoport hid-
rogénatomot jelent;
R® ciklopropil-, 2-(etoxi-karbonil)-ciklopropil-, ciklohexil-, 2-piridinil-, 5-metil-furan-2-il-,
5-nitro-furan-2-il-, C(=O)fenil, karboxil- vagy etoxi-karbonil-csoportot jelent;
R® hidrogén-, klér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, etoxi-karbonil-, metil-, trifluor-
-metil- vagy fenilcsoportot jelent;
R’ hidrogén- vagy klératomot vagy ciéno—, amino-, hidroxil-, metil- vagy n-propil-cso-
portot jelent; vagy
R®és R’ egyltt egy Q csoportot alkot, ahol Q y'-CH=CH-CH=CR18-6' csoportot jelent;
R® hidrogén-, klér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, O-CH,-fenil-, karboxil- vagy
metilcsoportot jelent;
R® hidrogénatomot vagy metilcsoportot jelent; vagy
R® és R® egyiitt U csoportot alkot, ahol U 1'-CH=CH-CH=CH-¢' csoportot jelent;
és a fenti csoportokban
R'® hidrogénatomot vagy hidroxilcsoportot jelent.

Kiemelkedéen elénydseknek bizonyultak a kovetkezé vegylletek és azok gyé-
gyaszatilag alkalmazhaté soi:

9-kior-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-
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-2-karbonsav,
9-klér-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-
-2-karbonsav-etil-észter,
7,9-diklor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-
-észter,
7,9-dibrém-3-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-e-
til-észter,
4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-
-észter,
7,9-diklér-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-
-észter,
4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter,
7,9-dikl6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,
4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-diklér-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7-brom-4-(4-metoxi-fenil)-9-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dikl6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2-il) 3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimi-
din,
7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]piri-
midin,
4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-2-(5-nitro-furan-2-it)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-diklor-4-(4-metoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
2-[7,9-dikl6r-4-(2,4-dimetil-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-

-karbonsav-etil-észter,
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2-[9-klér-4-(2,4-dimetil-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il}-
-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopro-
pén-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dikl6r-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-
-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dibréom-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-
-karbonsav-etil-észter,
2-[9-kl6r-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-
-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,
2-[4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-kar-
bonsav-etil-észter,
4-(4-hidroxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-e-
til-észter,
7,9-diklor-4-fenilszulfanil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7-nitro-4-fenilszulfanil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-diklér-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-
-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1, 2-a]pirimidin-2-
-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimi-
din-2-karbonsav,
9-klor-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]-
pirimidin-2-karbonsav,
7,9-diklor-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-

sav-eftil-észter,
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7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,

9-klor-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-
-2-karbonsav,
4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7-brom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-9-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,
7,9-diklor-4-(4-hidroxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,
7,9-diklér-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,

9-klor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-
-karbonsav,
4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-diklér-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav,
9-klér-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,

4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,

[7,9-dikl6r-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1, 2-a]pirimidin-2-
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-il]-fenil-metanon,
[7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-
-2-il}-fenil-metanon,
[7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimi-
din-2-il]-fenil-metanon,
[4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimidin-2-il]-
-fenil-metanon,

[4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il}-fenil-meta-
non,
[7,9-dibrom-4-(4-hidroxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fe-
nil-metanon,
[7,9-diklér-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-meta-
non,

[7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-meta-
non,

[7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimidin-2-il]-fe-
nil-metanon,

[9-kl6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il}-
-fenil-metanon,

[4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon,
[4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il]-fe nil-metanon,
2-(7,9-diklor-2-ciklopropil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-(7,9-dibrém-2-ciklopropil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-[9-klor-2-ciklopropil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-4-il-oxi]-e-
tanol,

2-(2-ciklopropil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
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9-klér-2-ciklopropil-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]-
pirimidin,
7,9-dibrom-2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-klér-2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]piri-
midin,

2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
2-(7,9-diklér-2-ciklohexil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-(7,9-dibrém-2-ciklohexil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1 ,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-(7,9-dibrém-2-ciklohexil-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-[9-kI6r-2-ciklohexil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-4-il-oxil]-eta-
nol,

2-(2-ciklohexil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
7,9-diklér-2-ciklohexil-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
7,9-diklér-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimidin,
7,9-dibrém-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-kl6r-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimi-
din,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav-etil-észter,
7,9-dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav,

7.9-dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1, 2-a]-
pirimidin,

2-[7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimidin-2-il]-ciklo-
propan-karbonsav-etil-észter,
7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-piri-

do[1,2-a]pirimidin,
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4—(4-metoxi-feniI)-7-nitro-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2 H-pirido[1,2-a]pirimidin,
2-[7,9-dibrém-4-(2,4-dimetil-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopro-
pan-karbonsav-etil-észter,
2-7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ,2-a]pirimidin-2-il}-
-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,

2-[9-kI6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil) 3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-
-il]-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1 ,2-a]pirimidin-2-il]-ciklo-
propan-karbonsav-etil-észter, |
2-[4-(4-fluor-fenil)-4-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopro-
pan-karbonsav-etil-észter,
9-(benzil-oxi)-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
8-metil-7-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-diklér-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-klér-4-fenil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
8-metil-9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-nitro—4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ,2-a]pirimidin,
9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-brém-9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7.9-dibrém-6-metil-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7.,9-dibrom-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-9-karbonsav,
7-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-(benzil-oxi)-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
8-metil-7-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
6-klor-9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,

7,9-diklor-4-fenilszsulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
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9-klor-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimi-
din,

8-metil-9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-nitro-4-fenilszulfani|-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ,2-a]pirimidin,
7-brém-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-brém-9-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-9-ol,
7-klér-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
4-fenilszuifanil-6-propil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-dibrém-6-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
4-feniIszulfaniI-2-(piridin-2-il)-7-(triﬂuqr—metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ,2-a]pirimidin,
7,9-dibrém-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimidin,
1-fenilszulfanil-3-(piridin-2-il)-2,3-dihidro-1H-pirimido[1,2-a]kinolin-10-ol,
2-metil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin,
2,4-diklor-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin,
4-kl6r-6-(piridin-2-il)-2-(trifluor-metil)-7,10-metano-6a,7,10, 10a-tetrahidro-6H-piri-
do[1,2-alkinazolin,
2-nitro-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-alkinazolin,
4-nitro-6-(piridin-2-il)-7,1 0-metano-6a,7,1 0,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-alkinazolin,
2-klor-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin,
1-propil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[ 1,2-a)kinazolin,
2,4-dibrém-1-metil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10, 10a-tetrahidro-6H-piri-
do[1,2-alkinazolin,
6-(piridin-2-il)-2-(trifluor-metil)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[ 1,2-a]-
kinazolin,

1,4-metano-5-(piridin-2-il)-1,4a,5,12c-tetrahidro-4H-6,12b-diaza-benzo[c]fenantrén-
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1,4-metano-5-(piridin-2-il)-1,4a,5,12c-tetrahidro-4H-6, 12b-diaza-benzo[c]fenantrén,
és

6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6 H-izokino[2, 1-a]kinazolin.

A talalmany targya tovabba eljaras az (l) altalanos képletli vegyiiletek és gyo-
gyaszatilag alkalmazhat6 soik elGallitasara - a képletben

R' és R? jelentése egymastol fuggetleniil hidrogénatom, -OR'" csoport, -SH
csoport, -SR'® csoport, egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubszti-
tualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszéréosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkil-
csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorésen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lanc, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomoé alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo
lancu, telitett vagy telitetien, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszordosen
szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport,
mimellett R' és R? koziil az egyik hidrogénatomot jelent, és a masik hidrogénatomtaol
eltérd jelentésd, azzal azonban, hogy ha R' és R? koziil az egyik arilcsoportot jelent,
akkor a masik hidrogénatomot vagy 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R® és R* jelentése egymastdl fuggetieniil hidrogénatom, egyenes vagy elagazo
lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztiiuélatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan
vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport,

szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport,
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szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérosen szubsztitualt heteroaril-cso-
port, egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy- -
szeresen vagy tobbszorosen szubszfituélt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos
alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazoé lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen s_zubsztituélt alkil-részbél és szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett
(1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport, mimellett R® és R* koziil legalabb az egyik
hidrogénatomot jelent; vagy

R' és R? koziil az egyik és R® és R* kdziil az egyik egyiitt W csoportot alkot,
mig R és R? koziil a masik hidrogénétomot vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt
1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, és R® és R* kozill a masik hidrogénatomot
vagy egyenes vagy elagazoé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, ahol
W o'-(CH,).-B' csoportot (amelyben n értéke 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 vagy 10), o'-CH=CH-
-CH,-B' csoportot, a'-CH=CH-CH,-CH,-B' csoportot, a'-CH,-CH=CH-CH,-p' csoportot,
o'-CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,;-' csoportot, o'-O-(CH,),-B' csoportot (amelyben n
értéke 2, 3, 4, 5 vagy 6), (A) képletli csoportot, (B) képletti csoportot, (C) képletii cso-
portot (amelyben X jelentése -CH,-, -O- vagy -S-), (D) képletl csoportot vagy (E) kép-
let(i csoportot jelent, amely csoportok az o'-vel jelolt véglikkel az (1) altalanos képlet-

ben a-val jelolt szénatomhoz, a p'-vel jelolt vegiikkel pedig az (l) altalanos képletben

B-val jelolt szénatomhoz kapcsolodnak;

R® jelentése -C(=O)R11 csoport, -COOH csoport, -COOR" csoport, egyenes
vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szub-

sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cik-
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loalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbsz6rosen szubsztitualt
arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszérésen szubsztitualt
heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszérdsen szubsztitualt alkil-részbdl €s szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6
szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy égyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitet-
len, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt alkil-részbél
és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-
-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport; és

R®, R, R® és R® jelentése egymastdl filggetleniil hidrogén-, fluor-, kiér-, brém-
vagy jédatom, ciano-, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NHI[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril],, NHR', nitro-, hidroxil-,
merkapto-, O-(1-8 szénatomos alkil)- vagy S(O),-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, ahol
a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt csoportok lehet-
nek, és p értéke 0, 1 vagy 2; O-aril- vagy S(O)q-aril-csoport, amelyekben az arilcso-
portok szubsztitualatlanok vagy egyszeresen vagy tébbszorosen szubsztitualtak le-
hetnek, és q értéke 0, 1 vagy 2; O-(1-6 szénatomos alkil)-aril- vagy S(O)-(1-6 széna-
tomos alkil)-aril-csoport, amelyekben az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancq,
telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorosen szub-
sztitualt csoportok, mig az arilcsoportok szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitualt csoportok. lehetnek, és r értéke 0, 1 vagy 2; -COOH cso-
port; -C(=O)R14 csoport; egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt 1-12 szénatomos al-
kilcsoport; CF5 csoport; telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tébbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkil-csoport; 3-, 4-, 5-, 6- vagy

7-tagu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszorésen
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szubsztitualt heterociklil-csoport; szubsztituélatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt arilcsoport; vagy szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszo-
rosen szubsztitualt heteroaril-csoport; vagy

R® és R® jelentése a fenti, és R®és R’ egyutt Q csoportot alkot, ahol
Q egy Y-CR'°=CR"®-CR"=CR"-5' csoportot jelent, ami a &"-vel jeldIt végénél az (1) &l-
talanos képletben 5-val jeldlt szénatomhoz, y'-vel jelolt végénél pedig az (1) altalanos

képletben y-val jeldlt szénatomhoz kapcsolddik; vagy

R’ és R® jelentése a fenti, és R6 és R® egyiitt T csoportot alkot, ahol
T egy Y'-CR19=CR20-CR21=CR22-8' vagy y'-N=CR2°-CR21=N-s' csoportot jelent, amelyek
az ¢'-vel jelolt végliknél az (1) altalanos képletben e-nal jelolt szénatomhoz, y'-vel jelolt
végiiknél pedig az (I) altalanos képletben y-val jelolt szénatomhoz kapcsolodnak;
vagy

R® és R’ jelentése a fenti, és R® és R? egyiitt U csoportot alkot, ahol
U egy n'-CR19=CR20-CR21=CR22-8' csoportot jelent, ami az ¢'-vel jelolt végénél az (1)
altalanos képletben e-nal jelolt szénatomhoz, n'-vel jelolt végénél pedig az (1) altala-
nos képletben n-vel jeldlt szénatomhoz kapcsolédik;

és a fenti meghatarozasokban szerepl6 altalanos szimbdélumok kozdl

R' jelentése egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorésen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé

lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
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szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoéroésen
szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport;

R"! jelentése amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8 szénatomos
alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancy, teli-
tett vagy telitetlen, szubsztituélatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitu-
alt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tébbszorésen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan
vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elaga-
26 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt alkil-részbdl és szuBsztituéIatIan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egye-
nes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorésen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszordésen szubsztitualt heteroaril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-
-heteroaril-csoport;

R'? jelentése egyenes vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztituélatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, vagy szubsztitualatian vagy egyszere-
sen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-
-csoport;

R" -C(=0)CHj; csoportot, -C(=O)fenil-csoportot, -C(=0)O-terc-butil- (--BOC)

csoportot vagy mas szokasos amino-véddcsoportot jelent;
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R jelentése hidrogénatom, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénato-
mos alkil),, NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8
szénatomos alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elaga-
z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoéro-
sen szubsztitualt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tdbbszérésen szubsztitualt arilcsoport, egyenes
vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport,
egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztituilatlan vagy egyszere-
sen vagy tébbszérésen szubsztitualt alkilcsoportot tartalmazé O-(1-8 szénatomos al-
kil)-csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszo-
rosen szubsztitualt cikloalkilcsoportot tartalmazé O-(3-8 szénatomos cikloalkil)-cso-
port, szubsztitualatlan vagy egyszerevsen vagy tobbszordsen szubsztitualt arilcsopor-
tot tartalmazé O-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt alkil-részbél és
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tdbbszorésen szubsztitualt aril-részbsl felé-
pitett O-(1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport;

R', R" R" és R" jelentése egymastdl fiiggetlentil hidrogén-, fluor-, kiér-,
brém- vagy jodatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport; és

R'™ R%? R* és R® jelentése egymastol fliggetleniil hidrogén-, fluor-, klor-,
brom- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
26 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-

sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport -,
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oly médon, hogy egy (ll) éltalanos képlet(i heteroaril-amint - a keépletben RS, R’, Rés
R® jelentése a fenti, azzal a megkétéésel, hogy ha R® és R’ egyutt Q csoportot alkot,
ez a y'-vel jelolt végénél a (l1) altalanos képletl heteroaril-amin y-val jelolt szénatomja-
hoz és §'-vel jelolt végével a (11) altalanos képletl heteroaril-amin &-val jelolt széna-
tomjahoz kapcsolddik; ha R® és R® egyutt T csoportot alkot, ez a y'-vel jelolt végénél a
(11) altalanos képletii heteroaril-amin y-val jelélt szénatomjahoz és €'-vel jel6lt végével
a (Il) altalanos képlet( heteroaril-amin e-nal jelolt szénatomjého‘z kapcsolddik, és ha
R® &s R® egytt U csoportot alkot, ez az ¢'-vel jeldlt végével a (Il) altalanos képletd he-
teroaril-amin e-nal jelolt szénatomjahoz és n'-vel jelolt végével a (1) altalanos képleti
heteroaril-amin n-vel jelolt szénatomjahoz kapcsolodik - sav jelenlétében egy (lll) al-
talanos képletd aldehiddel - a képletben R® jelentése a fenti - és egy (V) altalanos
képleti olefinnel - a képletben R', R?, R® és R* jelentése a fenti, azzal a megkotéssel,
hogy ha R' és R? kdziil az egyik és R és R* kdzll az egyik egyiitt W csoportot alkot,
ez az o'-vel jelolt végével a (IV) altalanos képletd olefin a-val jeldlt szénatomjahoz és

p'-vel jelolt végével a (IV) altalanos képleti olefin B-val jelolt szénatomjahoz kapcsolo-
dik - reagaltatunk.

A taldlmany szerinti eljarast féiig automatizalt vagy teljesen automatizalt forma-
ban is végrehaijthatjuk az (1) altalanos képlet(i vegyiiletek egy csoportjanak parhuza-
mos szintézisekeént.

A szintézishez savként szervetlen vagy szerves protonos savakat vagy Lewis
savakat hasznalhatunk. A reakciot elénydsen szerves sav, példaul ecetsav, trifluor-e-
cetsav vagy metanszulfonsav, killénosen elényosen trifluor-ecetsav jelenlétében haijt-
juk végre.

A talalmany szerinti reakcié k6zegeként minden olyan alkalmas olddszert fel-
hasznalhatunk, ami megfeleléen oldja a reagenseket. Oldészerként elénydsen szer-
ves olddszereket, példaul diklér-metant vagy - kiilonésen elénydsen - acetonitrilt

hasznalhatunk.
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Az (1) altalanos képletii vegyliletek elGallitasanak reakcioh6meérséklete el6nyo-
sen 0°C és 100°C kozotti, célszerlien 15°C és 40°C kozotti érték lehet. A reakcioids
elénydsen 15 perc és 12 6ra kozott valtozhat, a mindenkori korilményeknek megfele-
I6en.

A talalmany szerinti eljérésbah kiindulasi anyagokként felhasznalt (1) altalanos
képletii heteroaril-aminok, (lll) altalanos képletd aldehidek és (IV) altalanos képletti
olefinek kereskedelmi forgalomban beszerezheté anyagok [ezeket az anyagokat
példaul az Acros (Geel), Avocado (Port of Heysham), Aldrich (Deisenhofen), Fluka
(Seelze), Lancaster (Miilheim), Maybridge (Tintagel), Merck (Darmstadt), Sigma
(Deisenhofen) és TCI (Japan) cég forgalmazza]), vagy a szakirodalomban altalanosan
ismertetett eljarasokkal allithatok eld.

A talalmany szerinti (1) altalanos képlet(l vegyiiletek szabad bazisok és sok for-
majaban egyarant elkilénitheték. A fént ismertetett reakcid végrehajtasa és az azt
kovetd szokasos feldolgozas utan rendszerint az (1) altalanos képlet(i szabad baziso-
kat kapjuk. Az igy kapott bazisokat ezutan példaul szervetlen vagy szerves savakkal,
célszerdien sésavval, hidrogén-bromiddal, kénsavval, foszforsavval, metanszulfonsav-
val, p-toluolszulfonsavval, szénsavval, hangyasavval, ecetsavval oxalsavval, boros-
tyankésavval, borkésavval, mandulasavval, fumarsavval, teljsavval, citromsavval,
glutaminsavval vagy aszparaginsavval reagaltatva alakithatjuk at a megfelel6 sokka,
példaul hidrokloridokka, hidrobromidokka, foszfatokka, karbonatokka, hidrogén-karbo-
natokkd, formiatokka, acetatokka, oxélétokké, szukcinatokka, tartaratokka, fumaratok-
k4, citratokka és glutaminatokka. A hidroklorid-sokat - amelyek kulonosen elényosek -
gy is eléallithatjuk, hogy az alkalmas szerves oldészerben oldott bazist trimetil-szilil-
-kloriddal (TMSCI) reagaltatjuk.

A racematok vagy kiilénb6zé enantiomerek és/vagy diasztereomerek elegyei
formajaban kapott (1) altalanos képletii vegyiiletekbél a szakirodalombdl jél ismert

médszerekkel killonithetjiik el az (I) altalanos képlet(i vegylletek egyedi izomerjeit.
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Alkalmas eljarasok példaul a kovetkezok: kromatografias elvalasztasi modszerek,
elsésorban normal nyoméason vagy megnovelt nyomason végzett folyadékkromato-
grafalas, kiilénésen elénydsen MPLC és HPLC; tovabba frakcionalt kristalyositas. Az
egyedi izomereket példaul kiralis fazison végzett HPLC-val valaszthatjuk el az azokat
tartalmazo elegyekbdl; eljarhatunk azonban ugy is, hogy az elegyekbdl el6szor kiralis
savakkal, igy (+)-borkésavval, (-)-borkésavval vagy (+)-10-kamforszulfonsavval dia-
sztereomer sokeveréket képeziink, amelynek egyedi komponenseit frakcionalt krista-
lyositassal valasztjuk szét. |

A talalmany targya tovabba anyagkonyvtar, ami legalébb egy (1) altalanos kép-
letdi vegyuletet tartalmaz - a képletben

R' és R? jelentése egymastdl filggetlendl hidrogénatom, -OR'® csoport, -SH
csoport, -SR'" csoport, egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubszti-
tualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkil-
csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitudlatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tébbszoérosen szubsztitualt arilcéoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszdrosen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé
lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy toébbszérosen
szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport,
mimellett R' és R? koziil az egyik hidfogénatomotjelent, €és a masik hidrogénatomtadl
eltéré jelentés, azzal azonban, hogy ha R' és R? koziil az egyik arilcsoportot jelent,

akkor a masik hidrogénatomot vagy 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent;
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R® és R‘jelentése egymastdl figgetleniil hidrogénatom, egyenes vagy elagazé
lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcs‘oport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian
vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-cso-
port, egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos
alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tébbsi'c’:résen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett
(1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport, mimellett R® és R* koziil legalabb az egyik
hidrogénatomot jelent; vagy

R' és R? kbzill az egyik és R® és R* kdziil az egyik egyiitt W csoportot alkot,
mig R' és R? kdziil a masik hidrogénatomot vagy egyenes vagy elagazé lancq, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, és R® és R* koziil a masik hidrogénatomot
vagy egyenes vagy elagazoé lancu, tell itett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, ahol
W «'-(CH,),-B' csoportot (amelyben n értéke 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 vagy 10), a'-CH=CH-
-CH,-B' csoportot, a'-CH=CH-CH,-CH,-f' csoportot, a'-CH,-CH=CH-CH,-f' csoportot,
o'-CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,-f' csoportot, o'-O-(CH,),-B' csoportot (amelyben n
értéke 2, 3, 4, 5 vagy 6), (A) képletli csoportot, (B) képletii csoportot, (C) képletli cso-
portot (amelyben X jelentése -CH,-, -O- vagy -S-), (D) képlet(i csoportot vagy (E) kép-

let(i csoportot jelent, amely csoportok az o'-vel jel6lt végukkel az (l) altalanos képlet-



-33-

ben «-val jelolt szénatomhoz, a B'-vel jelolt véglikkel pedig az (I) altalanos képletben

B-val jelolt szénatomhoz kapcsolodnak;

R® jelentése -C(=O)R"" csoport, -COOH csoport, -COOR'? csoport, egyenes
vagy elagazo lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszdrdsen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy fébbszérésen szubsztitualt 3-8 szénatomos cik-
loalkilcsoport, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt
arilcsoport, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszéréosen szubsztitualt
heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbél felépitett (1-6
szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitet-
len, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl
és szubsztitualatlan vagy egyszeresén vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-
-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport; és

R®, R’, R® és R’ jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, klor-, brém-
vagy jédatom, ciano-, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril],, NHR', nitro-, hidroxil-,
merkapto-, O-(1-8 szénatomos alkil)- vagy S(O),-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, ahol
a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lanc, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt csoportok lehet-
nek, és p értéke 0, 1 vagy 2; O-aril- vAagy S(O)q-aril-csoport, amelyekben az arilcso-
portok szubsztitualatianok vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualtak le-
hetnek, és q értéke 0, 1 vagy 2; O-(1-6 szénatomos alkil)-aril- vagy S(O),-(1-6 széna-
tomos alkil)-aril-csoport, amelyekben az alkilcsoportok egyenes vagy elagazo lancu,
telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szub-

sztitualt csoportok, mig az arilcsoportok szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
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tébbszorésen szubsztitualt csoportok' lehetnek, és r értéke 0, 1 vagy 2; -COOH cso-
port; -C(=O)R14 csoport; egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos al-
kilcsoport; CF; csoport; telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkil-csoport; 3-, 4-, 5-, 6- vagy
7-tagu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorésen
szubsztitualt heterociklil-csoport; szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszéro-
sen szubsztitualt arilcsoport; vagy szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszo-
rosen szubsztitualt heteroaril-csoporf; vagy

R® és R? jelentése a fenti, és R® és R” egylitt Q csoportot alkot, ahol
Q egy v-CR'*=CR'®-CR"=CR®-§' csoportot jelent, ami a &'-vel jelolt végénél az (1) al-
talanos képletben 6-val jelolt szénatomhoz, y'-vel jelolt végénél pedig az (1) altalanos
képletben y-val jeldlt szénatomhoz kapcsolédik; vagy

R’ és R® jelentése a fenti, és R® és R® egyitt T csoportot alkot, ahol
T egy y-CR'"*=CR®-CR?'=CR%-¢' vagy y'-N=CR®-CR?'=N-¢' csoportot jelent, amelyek
az ¢'-vel jelolt vegliknel az (1) altalanos képletben e-nal jelolt szénatomhoz, y'-vel jelélt
véguknél pedig az (l) altalanos képletben y-val jelolt szénatomhoz kapcsolédnak;
vagy

R® és R’ jelentése a fenti, és R® és R® egyiitt U csoportot alkot, ahol
U egy n-CR'=CR®-CR?'=CR?-¢' csoportot jelent, ami az &'-vel jeldlIt végenél az (1)
altalanos képletben ¢-nal jeldlt szénatomhoz, n'-vel jelolt végénél pedig az (l) altala-
nos képletben n-vel jeldlt szénatomhoz kapcsolodik;

és a fenti meghatarozasokban szerepl6 altalanos szimbdélumok kozill

R'" jelentése egyenes vagy elagazd lancdy, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen

szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
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vagy tobbszérdsen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazo lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tébbszorésen szubsztitualt
alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt
aril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo
lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorosen
szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorosen
szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport;

R jelentése amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8 szénatomos
alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancu, teli-
tett vagy telitetlen, szubsztitualatlan \)agy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitu-
alt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszoérdsen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatian
vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tdbbszérosen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elaga-
Z6 lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszoro-
sen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egye-
nes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszoérosen szubsztitult alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszérosen szubsztitualt heteroaril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-
-heteroaril-csoport;

R'? jelentése egyenes vagy elagazé lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen

szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, vagy szubsztitualatlan vagy egyszere-
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sen vagy tdbbszoérésen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tébbszérdsen szubsztitualt aril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-
-csoport;

R'® -C(=0)CHj, csoportot, -C(=O)fenil-csoportot vagy -C(=0)O-terc-butil-
(t-BOC) csoportot jelent;

R jelentése hidrogénatom, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénato-
mos alkil),, NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril), N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8
szénatomos alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elaga-
26 lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszoro-
sen szubsztitualt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt arilcsoport, egyenes
vagy elagazé lancd, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitualt aril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport,
egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkilcsoportot tartalmazé O-(1-8 szénatomos al-
kil)-csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszo-
rosen szubsztitualt cikloalkilcsoportot tartalmazo O-(3-8 szénatomos cikloalkil)-cso-
port, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszorésen szubsztitualt arilcsopor-
tot tartalmazé O-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbél felé-
pitett O-(1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport;

R" R'®, R és R'® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, kior-,

brém- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
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Z6 lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport; és

R R?, R? és R%jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, kiér-,
brém- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
Z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbsz6ro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport.

A talalmany szerinti anyagkonyvtar elénydsen legalabb 40, célszer(en lega-
labb 80, kiilondsen elénydsen legalabb 120 (1) altalanos képletii vegydlletet tartalmaz.

A talalmany szempontjabdl az "anyagkonyvtar" megjelélésen ugyanazzal az
eljarassal, ugyanolyan vagy kozel ugyanolyan reakciokorilmenyek kozott, egy rea-
gens vagy tobb reagens varialasaval elGallitott vegyuletek csoportjat ertjuk. Egy ilyen
anyagkonyvtar a konyvtar tagjait akar egyedi tiszta vegyuletek, akar tobb ilyen vegy-
let keveréke formajaban tartalmazhatja. Az ilyen anyagkdnyvtarak példaul egy vagy
tobb in vitro korlilimények kozott végzendd gyogyszercéll sziirbvizsgalat automatizalt
végrehajtasat teszik lehetové.

A taldlmany targyat képezik tovabba azok a gyégyszerek, amelyek hatéanyag-
ként legalabb egy, a fentiekben meghatarozott (1) altalanos képlet(i vegyiletet vagy
annak gyégyaszatilag alkalmazhatd séjat tartalmazzak, ahol a 6-kiér-2-(4-nitro-fenil)-
-4-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin, a 2-(4-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-dihidro-2H-
-pirido[1,2-a]pirimidin, a 2-(2-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin, a
2-(4-nitro-fenil)-4-(4-tolil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin, a 2-(4-klor-fenil)-4-(4-
-tolil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin, a 4-etoxi-2-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido-
[1,2-a)pirimidin, a 4-etoxi-2-(2-hidroxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin, a 4-
-etoxi-2-propil-3,4-dihidro-2H-pirido[12-a]pirimidin, a 4-propil-2,3,3a,4,5,10a-hexahid-
ro-2H-pirido[1,2-a]furo[3,2-e]pirimidin és a 4-propil-2,4,4a,5,6,11a-hexahidro-2H-piri-
do[1,2-a]pirano[3,2-e]pirimidin is a hatéanyagok kérébe tartozik. A talalmany szerinti

gyogyszerkészitmények a taldlmany szerinti vegyiileteket akar izomertiszta (elényo-
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sen enantiomer- vagy diasztereomer-tiszta) formaban, akar racém vagy nemracém
Osszetételli keverékek formajaban tartalmazhatjak. A gyogyszerkészitmények elényo-
sen gyogyaszatilag alkalmazhaté sok, célszerden hidrokloridok formajaban tartalmaz-
hatjak a talalmany szerinti vegyuleteket.

A talalmany targyat képezi tovabba az () altalanos képleti vegyiiletek - a meg-
felels tiszta diasztereomereket és enantiomereket, valamint a racematokat és a mas
Osszetételli enantiomer-keverékeket is beleértve - és élettanilag alkalmazhaté savak-
kal képezett soik, célszerlen hidrokloridjaik felhasznalasa fajdalom kezelésére alkal-
mas gyogyszerek gyartasahoz. A talalmany szerinti vegyuletek analgetikus hatasuak-
nak bizonyultak.

Meglep6é médon azt tapasztaltuk, hogy a talalmany szerinti (1) altalanos képle-
t( vegylletek mas indikacios tertileteken - elsésorban vizeletvisszatartasi képtelen-
ség, viszketegség, tinnitus aurium és/vagy hasmenés kezelésére - is el6nyosen hasz-
nosithatok. Ennek megfelel6en a talalmany targyat képezi tovabba az (1) altalanos
képletli vegyliletek és gyégyaszatilag alkalmazhaté séik felhasznalasa vizeletvissza-
tartési képtelenség, viszketegség, tinnitus aurium és/vagy hasmenés kezelésére al-
kalmas gyogyszerkészitmények gyartasahoz.

A talalmany tovabba gydgyaszati készitményekre vonatkozik, amelyek lega-
labb egy (I) altalanos képletli vegyllet vagy gydgyaszatilag alkalmazhaté séja mellett
egy vagy tobb gyogyszerészeti segédanyagot is tartalmaznak.

A talalmany szerinti gydgyszerek és gydgyaszati készitmények folyékony, félig
szilard vagy szilard gyégyszerformak, példaul injekciés oldatok, cseppek, levek, sziru-
pok, permetek, szuszpenziok, granulatumok, tablettak, pelletek, transzdermalis
gyogykészitmeények, kapszulak, tapaszok, kupok, kendcsok, krémek, balzsamok, gé-
lek, emulzidk vagy aeroszolok formajaban forgalmazhatdk és adhatdk be, amelyek a
legalabb egy (l) altalanos képletii vegyilet, mint hatéanyag mellett az adott galenikus

formanak megfeleléen egy vagy tobb gydgyszerészeti segédanyagot, példaul hordo-
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zéanyagot, téltéanyagot, oldészert, higitdszert, fellletaktiv anyagot, szinezéket, kon-
zervaldszert, szétesést el6segité anyagot, sikositdszert, cslsztatdszert, izesitészert
és/vagy kotéanyagot is tartalmazhatnak. Segédanyagokként példaul a kévetkezSket
hasznalhatjuk: viz, etanol, 2-propanol, glicerin, etilén-glikol, propilén-glikol, poli(etilén-
-glikol), poli(propilén-glikol), gliikéz, fruktéz, laktéz, szaharéz, dextroz, melasz, kemé-
nyitd, moédositott keményit6fajték, zselatin, szorbit, inozit, mannit, mikrokristalyos cel-
luléz, metil-celluléz, karboxi-metil-celluléz, celluléz-acetat, sellak, cetil-alkohol, poli(vi-
nil-pirrolidon), paraffinok, viaszok, természetes és szintetikus gumik, akaciagumi, algi-
natok, dextran, telitett és telitetlen zsirsavak, sztearinsav, magnézium-sztearat, cink-
-sztearat, gliceril-sztearat, natrium-lauril-szulfat, aroma-olajok, szezamolaj, kokuszo-
laj, foldimogyordolaj, széjaolaj, lecitin, natrium-laktat, poli(oxi-etilén- és -propilén)-zsir-
sav-észterek, szorbitan-zsirsav-észterek, szorbinsav, benzoesav, citromsav, aszkor-
binsav, tanninsav, natrium-klorid, kalium-klorid, magnézium-klorid, kalcium-klorid,
magnézium-oxid, cink-oxid, szilicium-dioxid, titdn-oxid, titan-dioxid, magnézium-szul-
fat, cinkszulfat, kalcium-szulfat, hamizsir, kalcium-foszfat, dikalcium-foszfat, kalium-
-bromid, kalium-jodid, talkum, kaolin, pektin, kroszpovidon, agar és bentonit.

A segédanyagokat és azok felhasznalandé mennyiségét annak megfelel6en
valasztjuk meg, hogy milyen médon (oralisan, szubkutan, parenteralisan, intravéna-
san, vaginalisan, pulmonalisan, intraperitoneélisan, transzdermalisan, intramuszkula-
risan, nazalisan, bukkalisan, rektalisan vagy helyileg - példaul bérre, nyalkahartyakra
vagy szembe juttatando -) adagolandé készitményt kivanunk kialakitani. Az oralisan
adagolandé gydgyszerformak példaul tablettak, drazsék, kapszuldk, granulatumok,
cseppek, levek és szirupok, a parenteralisan, helyileg vagy inhalalassal adagolandé
gybgyszerformak példaul oldatok, szuszpenzidk, kénnyen rekonstitualhaté porok
(inhaldlashoz) és permetek lehetnek. Perkutan adagoléasra jol hasznalhatok a talal-
many szerinti (1) altalanos képlet(i vegytileteket oldott formaban tartalmazé depo-keé-

szitmények vagy az azokat tartalmazé tapaszok, amelyek adott esetben a bérbe vald
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behatolast elésegité segédanyagokat is tartalmazhatnak. A rektalisan, nyalkahartyan
keresztill, oralisan vagy perkutan adagolasra szant készitmények a taldlmany szerin-
ti (1) altalanos képletti vegylileteket késleltetetten leadd kompozicidk is lehetnek.

A talalmany szerinti gyogyszereket és gyégyaszati készitményeket a gyogy-
szertechnoldgidbdl jol ismert szerek, berendezések, médszerek és eljarasok segitsé-
gével alakithatjuk ki. llyen gyégyszertechnolégiai megoldasokat ismertet példaul a
"Remington's Pharmaceutical Sciences" c. kézikonyv [szerk.: A.R. Gennaro, 17.
kiadas, Mack Publishing Company, Easton, Pa. (1985)], elsésorban a 8. rész 76-93.
fejezete.

Szilard gyégyszerformak (példaul tablettak) elballitasa soran példaul gy jarha-
tunk el, hogy a hatéanyagot - azaz egy (l) altalanos képlet(i vegyiiletet vagy gyogya-
szatilag alkalmazhato sojat - egy vagy tobb gyégyszerészeti hordozéanyaggal (példa-
ul szokasos tablettakomponensekkel, igy kukoricakeményitével, laktozzal, szaharéz-
zal, szorbittal, talkummal, magnézium-sztearattal, dikalcium-foszfattal vagy gyogya-
szatilag alkalmazhaté gumival) és gyogyszerészet higitdszerrel (igy vizzel) 6sszeke-
verve granulaljuk, és igy a taldlmany szerinti vegyuletet vagy gyégyaszatilag alkal-
mazhatd séjat homogén eloszlasban tartalmazoé szilard készitményt alakitunk ki. A
"homogén eloszlas" megjeldlésen azt értjuk, hogy a hatéanyag a teljes készitményen
beliil egyenletesen oszlik el; a készitmény tehat minden tovabbi nélkul azonos haté-
konysagu dozisegységekre (példaul tablettakra, pilulakra vagy kapszulakra) oszthaté
szét. Ezutan a fentiek szerint kapott szilard készitményt a kivant dézisegység-formara
hozzuk. A tablettak formajaban kikészitett talalmany szerinti gyogyszerekre vagy
gyogyaszati készitményekre ezutan kivant esetben nyujtott hatéanyag-felszabadulast
biztositd bevonatot vihetilink fel, vagy mas kompaundalasi médszerrel biztosithatjuk a
hatéanyag niljtott felszabadulasat. Bevondszerekként példaul polimer savakat és po-
limer savak mas anyagokkal, igy sellakkal, cetil-alkohollal és/vagy celluléz-acetattal

készitett keverékeit hasznalhatjuk.
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A betegeknek beadandé hatéanyag-mennyiség tobb tényezétél, példaul a be-
teg testtomegétdl, koratdl, a korel6zménytdl, az adagolas maodjatol, a kezelendé be-
tegség tipusatol és a betegség sulyossagatdl fiiggden valtozik. A taladlmany szerinti
vegylleteket rendszerint 0,1-5000 mg/testtomeg kg, elé6nyésen 1-500 mg/testtomeg
kg, célszeriien 2-250 mg/testtdomeg kg dézisokban hasznaljuk.

A taldlmany tovabbi részleteit a kovetkezé példakkal szemléltetjiik.

A példakban felhasznalt vegyszereket és oldoszereket a kereskedelmi forgal-
mazoktdl [példaul Acros (Geel), Avocado (Port of Heysham), Aldrich (Deisenhofen),
Fluka (Seelze), Lancaster (Milheim), Maybridge (Tintagel), Merck (Darmstadt),
Sigma (Deisenhofen) és TCI (Japan)] szereztuk be, vagy azokat a technika allasabdl
jol ismert médszerekkel allitottuk elé.

A kromatografias tisztitast reverz fazisi nagynyomasu folyadékkromatografa-
lassal végeztilk, Macherey-Nagel gyartmanyu, 100 mm hosszu, 21 mm belsé atmé-
r6j( Nucleosil 100-3 C,5-HD oszlopon (VarioPrep); futtatoszerként viz és metanol 50
%-osrol kb. 18 perc alatt gradiens szerint 100 %-osra valtoz6 6sszetétell elegyeit
hasznaltuk; az aramlasi sebesség 10 ml/perc volt; a detektalast UV fénnyel végeztiik
Beckman 168 PDA készulékkel.

1-131. példa

Altalanos eljaras az (1) altalanos képletii vegyiiletek félautomatizalt szintézisé-

16 mm atmérdjd, 125 mm hosszi gombolyd alju, csavarmenettel ellatott kém-
cs6be keverét illesztettiink, és a kémcsovet valaszfallal ellatott csavaros fedéllel le-
zartuk. A kémcsovet 20°C-ra temperalt keverd blokkba allitottuk, és a kémcsébe egy-
mas utan 1-1 ml, a kovetkez6ékben felsorolt oldatot pipettaztuk:

- trifluor-ecetsavat (0,1 mol) és (ll) altalanos képlet(i heteroaril-amin-vegytiletet (0,1
mol) tartalmazoé acetonitriles oldat;

- (1) altalanos képletd aldehidet (0,11 mol) tartalmazé acetonitriles oldat;
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- (IV) altalanos képletti olefint (0,3 mdl) tartalmazo acetonitriles oldat.

A reakcidelegyet 10 éran at kevertilk a 20°C-ra temperalt keverdblokkban. Ez-
ztan az elegyet sz(rtik, és a kémcsovet kétszer 1,5 ml 7,5 %-os vizes natrium-hidro-
gén-karbonat oldattal utanoblitettak.

A mintakat tartalmazoé alivanyt manualisan helyeztiik a feldolgozé készulékre.
A reakciéelegyet keverés kdzben 2 ml etil-acetattal elegyitettiik, és 6sszeraztuk. A fa-
zishatar kialakitasara a kémcsoveket centrifugaban rovid ideig centrifugaltuk. A fazis-
hatart optikai Uton detektaltuk, és a szerves fazist pipettaval elkulonitettik. A kévetke-
z6 lépésben a vizes fazist ismét 2 ml etilacetattal elegyitettik, 6sszeraztuk, centrifu-
galtuk, és a szerves fazist pipettazassal elkulonitettik. Az egyesitett szerves faziso-
kat 2,4 g szemcsés magnézium-szulfat folott szaritottuk, majd az oldészert vakuum-
-centrifugaban eltavolitottuk.

Minden mintat ESI-MS spektrum és/vagy NMR spektrum alapjan azonositot-
tunk. Az ESI-MS spektrumokat Finnegan gyartmanyu LCQ Classic tipusu tomeg-
spektrométeren vettik fel. Az 'H NMR spektrumokat 300 MHz frekvencian vettiik fel
Bruker gyartmanyt, DPX Advance tipusu spektrométeren.

A fenti altalanos eléirat szerint allitottuk elé az 1. tabladzatban felsorolt 1-131.
sz. vegylletet. A 80-89. példa esetén a vegylleteket reverz fazisi nagynyomastu fo-

lyadékkromatografalassal tisztitottuk.

1. tablazat
A pél- MS
da A vegylulet neve szami- talalt
szama tott

1.  9-Klér-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)- 400,78 401,2/403,2
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

2.  9-Klor-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)- 428,83 429,2/430,1
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav-etil-észter

3.  7,9-Diki6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pi- 411,28 411,1/413,1
rido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter
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A pél- MS
da A vegyilet neve szami- talalt
szama tott
4. 7,9-Dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H- 500,19 499,1/501,0/
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter 503,0
5.  4-(3,4-Dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-piri- 387,39 388,2
do[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter
6. 7,9-Diklor-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido- 381,25 381,1/383,0
[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter
7. 4-(4-Metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido- 357,36 358,2
[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter
8. 7,9-Diklér-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pi- 383,23 383,2/385,0
rido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav
9. 7,9-Dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihid- 486,16 485,1/487,0/
ro-2H-pirido[1,2-a)pirimidin-2-karbonsav 488,9
10.  4-(3,4-Dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-piri- 359,33 360,1
do[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav
11.  7,9-Diklér-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido- 353,2 353,1/355,0
[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav
12.  4-(4-Metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido- 329,31 330,11
[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav
13.  7-Brom-4-(4-metoxi-fenil)-9-nitro-3,4-dihidro-2H- 408,21 408,1/410,1
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav
14.  7,9-Diklér-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2- 450,27 450,2/452,1
-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin
15.  7,9-Dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan- 539,18 638,1/540,1/
-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 542,0
16.  4-(3,4-Dimetoxi-fenil)-7-nitro-2-(5-nitro-furan-2-il)- 426,38 427,2
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin
17.  7,9-Diklér-4-(4-metoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2-il)- 420,25 420,2/422,1
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin
18.  2-[7,9-Diklér-4-(2,4-dimetil-fenil)-3,4-dihidro-2H-pi- 419,35 419,3/421,1
rido[1,2-a]pirimidin-1-il]-ciklopropan-karbonsav-e-
til-észter
19.  2-[9-Klér-4-(2,4-dimetil-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4- 452,9 4533

-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopropan-
-karbonsav-etil-észter
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A pél- MS

da  Avegyllet neve szami- talalt

szama tott

20.  2-[7,9-Dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro- 540,26 539,3/541,1/
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-karbon- 5431
sav-etil-észter

21.  2-[7,9-Diklér-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pi- 421,32 421,1/423,1
rido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-karbonsav-
-etil-észter

22.  2-[7,9-Dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pi- 510,23 509,1/511,0/
rido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopropan-karbonsav- 513,0
-etil-észter

23.  2-[9-Klor-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-di- 454,87 455,2/456,0/
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan- 4571
-karbonsav-etil-észter

24.  2-[4-(4-Metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido- 397,43 398,2
[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-karbonsav-etil-
-észter

25.  4-(4-Hidroxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H- 357,36 358,2
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter

26.  7,9-Diklér-4-fenilszulfanil-3,4-dihidro-2H-pirido- 355,24 355,1/357,0
[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

27.  7-Nitro-4-fenilszulfanil-3,4-dihidro-2H-pirido- 331,34 332,1
[1,2-a)pirimidin-2-karbonsav

28.  7,9-Diklor-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4- 383,23 383,1/385,1
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

29.  7,9-Dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4- 472,14 471,0/473,0/
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 475,0

30. 7,9-Dibrom-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3,6-dimetil- 486,16 485,0/487,0/
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 4889

31.  9-Klér-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-7-(triflu- 416,78 417,1/419,1
or-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-
-karbonsav

32.  7,9-Dikl6r-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H- 367,23 367,1/369,1
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

33.  7,9-Dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro- 456,14 455,0/457,0/
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 459,0

34. 7,9-Dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihid- 470,17 469,0/471,0/

ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

4729
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-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon

A pél- MS

da  Avegyilet neve szami- talalt

szama tott

35.  9-Klor-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)- 400,78 401,1/403,1
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

36. 4-(4-Metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H- 343,33 344,2
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

| 37. 7-Brém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-9-nitro-3,4-di- 422,23 422,1/424,0

hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

38.  7,9-Diklér-4-(4-hidroxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro- 353,2 353,1/355,1
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

39. 7,9-Dibrom-4-(4-hidroxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-di- 456,14 45,0/457,0/
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 459,0

40. 7,9-Diklor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pi- 383,23 383,1/385,1
rido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

41. 7,9-Dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H- 472,14 471,0/473,0/
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 475,0

42. 7,9-Dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-di- 486,16 485,0/487,0/
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 489,0

43.  9-Klér-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4- 416,78 4171
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

44. 4-(3,4-Dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-piri- 359,3 360,2
do[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

45.  4-(4-Metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirazino[1,2-a]- 2853 286,2
pirimidin-2-karbonsav

46. 7,9-Diklor-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-piri- 353,2 353,1/355,1
do[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

47. 7,9-Dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro- 2H -pi- 442,11 441,0/443,0/
rido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 445,0

48. 7,9-Dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro- 456,14 455,0/457,0/
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav 459,0

49.  9-Kl6r-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-di- 386,75 3871
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

50. 4-(4-Metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido- 329,31 3301
[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

51. [7,9-Diklor-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4- 443,32 441,2/443,1/

4451
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A pél- MS

da  Avegyiilet neve szami- talalt

szama tott

52.  [7,9-Dibrom-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil- 532,24 533,0
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-fenil-
-metanon

53. [7,9-Dibrom-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3,6-dime- 546,26 545,0/547,0/
til-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil- 549,0
-metanon

54. [4-(4-Hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-di- 419,43 420,2
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-fenil-metanon

55. [4-(4-Metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H- 403,43 404,2
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon

56. [7,9-Dibrom-4-(4-hidroxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihid- 516,24 515,0/517,0/
ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-fenil-metanon 519,0

57. [7,9-Diklor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pi- 443,32 443,1/445,1
rido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon

58. [7,9-Dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H- 532,24 531,1/533,1
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon

59. [7,9-Dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihid- 546,26 545,1/547,0
ro-2H-pirido[1,2-a)pirimidin-2-il]-fenil-metanon

60. [9-Klor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4- 476,88 4771
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-fenil-meta-
non

61. [4-(3,4-Dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-piri- 419,43 420,2
do[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon

62. [4-(4-Metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido- 389,41 390,2
[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon

63. 2-(7,9-Diklor-2-ciklopropil-3,4-dihidro-2H-pirido- 303,18 303,1/305,1
[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol

64. 2-(7,9-Dibréom-2-ciklopropil-3,4-dihidro-2H-pirido- 392,1 391,0/393,0/
[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol 395,0

65. 2-[9-Klér-2-ciklopropil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro- 336,74 337,1/339,1
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi]-etanol

66. 2-(2-Ciklopropil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido- 279,29 280,11
[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol

67. 9-Klor-2-ciklopropil-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor- 412,83 4131

-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin
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68. 7,9-Dibrém-2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-di- 438,17 439,0
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

69.  9-Klér-2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor- 382,81 383,1/385,1
-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

70. 2-Ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihid- 325,36 326,2
ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

71.  2-(7,9-Diklér-2-ciklohexil-3,4-dihidro-2H-pirido- 345,26 345,1/347,1
[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol

72.  2-(7,9-Dibrém-2-ciklohexil-3,4-dihidro-2H-pirido- 434,18 433,1/435,1/
[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol 437,0

73.  2-(7,9-Dibrém-2-ciklohexil-6-metil-3,4-dihidro-2H- 448,2 447,1/449,0/
-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol 451,0

74.  2-[9-Klor-2-ciklohexil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro- 378,82 379,2/381,2
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol

75.  2-(2-Ciklohexil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a}- 321,37 322,2
pirimidin-4-il-oxi)-etanol

76.  7,9-Diklér-2-ciklohexil-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-di- 421,36 421,1/423,1
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

77.  7,9-Diklér-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihid- 391,34 391,1/393,1
ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

78.  7,9-Dibrém-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-di- 480,25 479,1/481,1/
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 483,0

79.  9-Klér-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-me- 424,89 425,5/427,2
til)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

80. 7,9-Dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro- 484,19 485,0/487,0
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter

81.  7,9-Dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro- 456,14 457,4/459,5
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav

82. 7,9-Dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-2-(5-nitro-fu- 523,19 522,4/524,3/
ran-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 526,2

83.  2-[7,9-Dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihid- 524,26 525,2

ro-2H-pirido[1,2-a}pirimidin-2-il}-ciklopropan-kar-
bonsav-etil-észter
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84. 7,9-Dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-2-(5-nit- 553,21 554,2/555,2/
ro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 556,2

85.  4-(4-Metoxi-fenil)-7-nitro-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4- 396,35 3971
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

 86. 2-[7,9-Dibrém-4-(2,4-dimetil-fenil)-3,4-dihidro-2H- 508,26 509,1
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopropan-karbonsav-
-etil-észter

87. 2-[7,9-Dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-di- 554,28 553,2/555,1/
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopropan- 5571

88. 2-[9-Klor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4- 4849 4855
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-
-karbonsav-etil-észter

89. 2-[7,9-Dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihid- 524,26 525,1/527,2
ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopropan-kar-
bonsav-etil-észter

90. 2-[4-(4-Fluor-fenil)-4-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H- 399,42 400,2
-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-karbonsav-
-etil-észter

91. 9-(Benzil-oxi)-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H- 393,51 291,3 (M+
-pirido[1,2-a]pirimidin H-OBenzil)

92. 8-Metil-7-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 346,41 3473
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

93.  7,9-Diklér-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pi- 356,28 356,2/358,2
rido[1,2-a]pirimidin

94.  9-Klor-4-fenil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-3,4- 389,83 390,3/392,2
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]piridin

95.  8-Metil-9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 346,41 3471
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

96.  7-Nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-piri- 332,38 333,2
do[1,2-a]pirimidin

97.  9-Nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-piri- 332,38 333,2
do[1,2-a]pirimidin

98.  7-Brom-9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 411,28 413,1/416,2
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99. 7,9-Dibrém-6-metil-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihid-  459,2  458,1/460,0/

ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 462,0

100. 7,9-Dibrém-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H- 445,18 444,2/446,1/
-pirido[1,2-a]pirimidin ' 448,0

101. 4-Fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-piri- 363,44 364,2
do[1,2-a]pirimidin-9-karbonsav

102. 7-Metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 333,45 3342
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

103. 9-(Benzil-oxi)-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-di- 425,55 426,2
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

104. 8-Metil-7-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4- 378,45 3792
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

105. 6-Klor-9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-di- 398,87 399,1/400,0
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

106. 7,9-Diklér-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihid- 388,32 388,2/390,1
ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

107. 9-Klor-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-me- 421,88 422,2/424,1/
til)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 4251

108. 8-Metil-9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4- 387,45 379,2
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

109. 7-Nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 364,42 3652
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

110. 7-Brom-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 398,33 398,1/400,1/
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 401,1

111. 9-Nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 364,42 365,2
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

112. 7-Brom-9-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4- 412,36 414,1/415,1
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin

113. 4-Fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-piri- 412,36 4141
do[1,2-a]pirimidin-9-ol

114. 7-Klér-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro- 335,43 353,2/356,1
-2H-pirido[1,2-a]pirimidin (M+H,0)

115. 4-Fenilszulfanil-6-propil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihid- 335,43 336,2

ro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin
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116. 7,9-Dibrém-6-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)- 491,25 4921
-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin
117. 4-Fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-3,4- 387,43 388,2
-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin
118, 7,9-Dibrém-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-di- 477,23 476,1/478,0/
hidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin 480,0
119. 1-Fenilszulfanil-3-(piridin-2-il)-2,3-dihidro-1H-pi- 385,49 386,2
rimido[1,2-a]kinolin-10-ol ‘
120. 2-Metil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a- 289,39 288,4
-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin
121. 2,4-Diklor-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a- 344,26 344,3/361,2/
-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin 363,2 (M+H,0)
122. 4-Kloér-6-(piridin-2-il)-2-(trifluor-metil)-7,10-metano- 377,81 378,3/395,2/
-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-alkinazolin 397,1 (M+H,0)
123. 2-Nitro-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a- 320,35 338,2
-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a)kinazolin (M+H,0)
124. 4-Nitro-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a- 320,35 338,2
-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin (M+H,0)
125. 2-Klér-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tet- 309,81 307,4/327,2
rahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin (M+H,0)
126. 1-Propil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a- 317,45 335,3
-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin (M+H,0)
127. 2,4-Dibrom-2-metil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano- 447,18 446,2/448,2/
-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin 450,1
128. 6-(Piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-7,10-metano- 343,36 361,2
-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin (M+H,0)
129. 1,4-Metano-5-(piridin-2-il)-1,4a,5,12c-tetrahidro- 341,43 3241
-4H-6,12b-diaza-benzo[c]fenantrén-12-ol
130. 1,4-Metano-5-(piridin-2-il)-1,4a,5,12c-tetrahidro- 325,42 3242
-4H-6,12b-diaza-benzo[c]fenantrén
131. 6-(Piridin-2-il)-7,10-metano-6,7,10,10a-tetrahid- 325,42 324,2
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Gydgyaszati készitmény elbéllitasa

19 4-(3,4-dimetoxi-feniI)-?-nit(o-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav-hidrokloridot szobahémérsékleten 1 liter injekciés célokra alkalmas vizben oldot-

tunk, majd az oldatot natrium-klorid hozzaadasaval izotoniassa tettik.
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Szabadalmi igénypontok

1. (1) altalanos képleti vegyiletek és gydgyaszatilag alkalmazhaté soik - a
képletben

R' és R? jelentése egymastdl fiiggetlendil hidrogénatom, -OR'" csoport, -SH
csoport, -SR'? csoport, egyenes vagy elagazé lancy, telitett vagy telitetlen, szubszti-
tualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkil-
csoport, telitett vagy telitetlen, szubsitituélatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tdbbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszordsen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tdbbszérésen szubsztitualt
alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé
lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztifuélatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport,
mimellett R' és R? kdziil az egyik hidrogénatomot jelent, és a masik hidrogénatomtél
eltéré jelentés(, azzal azonban, hogy ha R' és R?kozill az egyik arilcsoportot jelent,
akkor a masik hidrogénatomot vagy 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R%és R* jelentése egymastdl fuggetleniil hidrogénatom, egyenes vagy elagazé
lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan
vagy egyszeresen vagy tbbbszbrbseh szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt arilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-cso-
port, egyenes vagy elagazo lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egy-

szeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy
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egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos
alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszéroésen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett
(1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport, mimellett R? és R* kozlil legalabb az egyik
hidrogénatomot jelent; vagy

R' és R? kdzill az egyik és R® és R* koziil az egyik egyiitt W csoportot alkot,
mig R és R? kéziil a masik hidrogénatomot vagy egyenes vagy elagazé lancy, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt
1-12 szénatomos alkilcsoportot jelenf, és R® és R* koziill a masik hidrogénatomot
vagy egyenes vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, ahol
W o'-(CH,),-B' csoportot (amelyben n értéke 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 vagy 10), o'-CH=CH-
-CH,-B' csoportot, a'-CH=CH-CH,-CH,-f' csoportot, a'-CH,-CH=CH-CH,-p' csoportot,
o'-CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,-B' csoportot, o'-O-(CH,),-p' csoportot (amelyben n
értéke 2, 3, 4, 5 vagy 6), (A) képletl csoportot, (B) képleti csoportot, (C) képletii cso-
portot (amelyben X jelentése -CH,-, -O- vagy -S-), (D) képletli csoportot vagy (E) kép-
letl csoportot jelent, amely csoportok az o'-vel jelolt véglikkel az (1) altalanos képlet-
ben a-val jelolt szénatomhoz, a B'-vel jelolt végiikkel pedig az (I) altalanos képletben
B-val jelolt szénatomhoz kapcsolédnak;

stelentése -C(=O)R11 csoport, -COOH csoport, -COOR" csoport, egyenes
vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszérosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cik-
loalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt
arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszérésen szubsztitualt

heteroaril-csoport, egyenes vagy eladgazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualat-
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lan vagy egyszeresen vagy tobbszordsen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy toébbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6
szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitet-
len, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl
és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt heteroaril-
-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport; és

R®, R’, R® és R’ jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, kiér-, brém-
vagy jédatom, ciano-, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril],, NHR', nitro-, hidroxil-,
merkapto-, O-(1-8 szénatomos alkil)- vagy S(O),-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, ahol
a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazoé lancu, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt csoportok lehet-
nek, és p értéke 0, 1 vagy 2; O-aril- vagy S(O)q-aril-csoport, amelyekben az arilcso-
portok szubsztitualatianok vagy egyszeresen vagy tébbszorésen szubsztitualtak le-
hetnek, és q értéke 0, 1 vagy 2; O-(1-6 szénatomos alkil)-aril- vagy S(O),-(1-6 széna-
tomos alkil)-aril-csoport, amelyekben az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancu,
telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szub-
sztitualt csoportok, mig az arilcsoportok szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszoérosen szubsztitualt csoportok lehetnek, és r értéke 0, 1 vagy 2; -COOH cso-
port; -C(=O)R14 csoport; egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszérosen szubsztitualt 1-12 szénatomos al-
kilcsoport; CF; csoport; telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkil-csoport; 3-, 4-, 5-, 6- vagy
7-tagu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen
szubsztitualt heterociklil-csoport; szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszo6ro-
sen szubsztitualt arilcsoport; vagy szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszo-

résen szubsztitualt heteroaril-csoport; vagy
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R® és R’ jelentése a fenti, és R® és R’ egyiitt Q csoportot alkot, ahol
Q egy y-CR"*=CR"-CR""=CR"-8' csoportot jelent, ami a &'-vel jelIt végénél az (I) al-
talanos képletben §-val jelolt szénatomhoz, y'-vel jel6lt végénél pedig az (1) altalanos

képletben y-val jelolt szénatomhoz kapcsolodik; vagy

R’ és R® jelentése a fenti, és R® és R® egyiitt T csoportot alkot, ahol
T egy y-CR'™*=CR®-CR*'=CR%-¢' vagy y-N=CR*-CR?'=N-¢' csoportot jelent, amelyek
az g-vel jelolt véguknél az (1) altalanos képletben e-nal jelolt szénatomhoz, y'-vel jelolt
végiiknél pedig az (l) altalanos képletben y-val jelolt szénatomhoz kapcsoléddnak;
vagy

R® és R’ jelentése a fenti, és R® és R® egyiutt U csoportot alkot, ahol
U egy n'-CR'g=CR2°-CR21=CR22-s' csoportot jelent, ami az '-vel jelolt végénél az (I)
altalanos képletben g-nal jelolt szénatomhoz, n'-vel jel6lt végénél pedig az (1) altala-
nos képletben n-vel jeldlt szénatomhoz kapcsoladik;

és a fenti meghatarozasokban szereplé altalanos szimbdlumok koézul

R' jelentése egyenes vagy elagazoé lancy, telitett vagy telitetien, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorésen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
alkil-részb6l és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo
lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen
szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen

szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport;
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R jelentése amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8 szénatomos
alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancu, teli-
tett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szubsztitu-
alt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tébbszorésen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan
vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elaga-
z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbsz6ro-
sen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt aril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egye-
nes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorésen szubsztitualt heteroaril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-
-heteroaril-csoport;

R'? jelentése egyenes vagy elagazé lanci, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-
latlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, vagy szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tobbszordsen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tobbszérésen szubsztitualt aril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-
-csoport;

R' -C(=0)CH; csoportot, -C(=O)fenil-csoportot, -C(=0)O-terc-butil- (t-BOC)
csoportot vagy mas szokasos amino-védécsoportot jelent;

R' jelentése hidrogénatom, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénato-
mos alkil),, NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8

szénatomos alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elaga-
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z6 lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoré-
sen szubsztitualt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, egyenes
vagy elagazé lancq, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport,
egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszere-
sen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkilcsoportot tartalmazé O-(1-8 szénatomos al-
kil)-csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszo-
rosen szubsztitualt cikloalkilcsoportot tartalmazé O-(3-8 szénatomos cikloalkil)-cso-
port, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt arilcsopor-
tot tartalmazé O-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szubsztitualt alkil-részbél és
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt aril-részbdl felé-
pitett O-(1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport;

R' R, R' és R jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, kl6r-,
brom- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszdro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport; és

R R?, R? és R¥ jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, klor-,
brom- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
Z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport -,
azzal a megszoritassal, hogy a kovetkez6 vegylletek nem tartoznak az (l) altalanos
képletl vegylletek korébe:

6-kl6r-2-(4-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
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2-(4-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
2-(2-nitro-fenil)-4-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
2-(4-nitro-fenil)-4-(4-tolil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
2-(4-Klér-fenil)-4-(4-tolil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
4-etoxi-2-fenil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
4-etoxi-2-(2-hidroxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
4-etoxi-2-propil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
4-propil-2,3,3a,4,5,10a-hexahidro-2H-pirido[1,2-a]furo[3,2-e]pirimidin, és
4-propil-2,4,4a,5,6,11a-hexahidro-2H-pirido[1,2-a]pirano[3,2-e]pirimidin.

2. Az 1. igénypont szerinti (1) altalanos képletii vegyuletek és gydégyaszatilag
alkalmazhaté séik racematjaik, tiszta enantiomerjeik, valamint az enantiomereket
vagy diasztereomereket tetszéleges aranyban tartalmazé elegyeik formajaban.

3. Az 1. vagy 2. igénypont szerinti (I) altalanos képletii vegyiiletek és gyogya-
szatilag alkalmazhaté soik, amelyekben
R' és R? egyike -OR", -SR'®, 1-6 szénatomos alkil- vagy arilcsoportot jelent;

R és R* egyike hidrogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent; vagy

R' és R? kdzill az egyik és R® és R* koziil az egyik egyiitt W csoportot alkot, ahol W
(B) vagy (E) csoportot jelent, és R', R?, R® és R* koziil a fennmaradt két csoport hid-
rogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

R® 3-6 szénatomos cikloalkil-, heteroaril-, C(=0)R'', -COOH vagy -COOR'? csoportot
jelent;

R® hidrogén-, fluor-, klér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, C(=O)RM, 1-6 széna-
tomos alkil-, trifluor-metil- vagy arilcsoportot jelent;

R’ hidrogén-, fluor-, kiér- vagy brématomot vagy ciano-, amino-, hidroxil- vagy 1-6
szénatomos alkilcsoportot jelent; vagy

R® és R’ egyltt egy Q csoportot alkot, ahol Q y'-CR'5=CR16-CR17=CR18-6' csoportot

jelent;
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R® hidrogén-, fluor-, klér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, O-(1-6 szénatomos al-
kil)-aril-, karboxil-, -CONH, vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent;
R® hidrogénatomot vagy hidroxil-, trifluor-metil- vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot je-
lent; vagy
R® és R egyiitt U csoportot alkot, ahol U n'-CH=CH-CH=CH-¢' csoportot jelent;
és a fenti csoportokban
R'® 1-8 szénatomos alkil- vagy arilcsoportot jelent;
R arilcsoportot jelent;
R 0O-(1-6 szénatomos alkil)-csoportot jelent; és
R R'", R' és R'" koziil az egyik hidrogénatomot vagy hidroxilcsoportot jelent, mig a
fennmaradt harom szubsztituens hidrogénatomot képvisel.

4. A 3. igénypont szerinti (1) altalanos képletii vegyuletek és gydgyaszatilag
alkalmazhaté séik, amelyekben
R'és R? egyike -O-(CH,),0OH, -S-fenil, -CH3, fenil-, 3-metil-fenil-, 3,4-dimetil-fenil-, 4-
-fluor-fenil-, 4-hidroxi-fenil-, 4-metoxi-fenil-, 4-hidroxi-3-metoxi-fenil- vagy 2-naftil-cso-
portot jelent;
R*esR* egyike hidrogénatomot vagy metilcsoportot jelent; vagy
R' és R? kdzil az egyik és R® és R* kozll az egyik egyutt W csoportot alkot, ahol W
(B) vagy (E) csoportot jelent, és R', R? R® és R* kézil a fennmaradt két csoport hid-
rogénatomot jelent;
R® ciklopropil-, 2-(etoxi-karbonil)-ciklopropil-, ciklohexil-, 2-piridinil-, 5-metil-furan-2-il-,
5-nitro-furan-2-il-, C(=O)fenil, karboxil- vagy etoxi-karbonil-csoportot jelent;
R® hidrogén-, klér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, etoxi-karbonil-, metil-, trifluor-
-metil- vagy fenilcsoportot jelent;
R’ hidrogén- vagy klératomot vagy ciano-, amino-, hidroxil-, metil- vagy n-propil-cso-
portot jelent; vagy

R®és R’ egyutt egy Q csoportot alkot, ahol Q y'-CH=CH-CH=CR18-5' csoportot jelent;
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R® hidrogén-, kiér- vagy brématomot vagy ciano-, nitro-, O-CHy-fenil-, karboxil- vagy
metilcsoportot jelent;

R® hidrogénatomot vagy metilcsoportot jelent; vagy

R® és R egyiitt U csoportot alkot, ahol U n'-CH=CH-CH=CH-¢' csoportot jelent;

és a fenti csoportokban

R'® hidrogénatomot vagy hidroxilcsoportot jelent.

5. Az 1-4. igénypontok barmelyike szerinti vegyiiletek kovetkezd képviselSi és
azok gyogyéaszatilag alkalmazhaté soi:
9-kl6r-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2 H-pirido[1,2-a]pirimidin-
-2-karbonsav,
9-klor-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-
-2-karbonsav-etil-észter,
7.9-diklor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-
-észter,
7,9-dibrom-3-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-e-
til-észter,
4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1 ,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-
-észter,

7 ,9-diklor-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-
-észter,
4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-etil-észter,
7 .9-diklor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,

7 ,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,

4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-diklor-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,

4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
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7-brém-4-(4-metoxi-fenil)-9-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-diklér-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2-il) 3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimi-
din,
7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]piri-
midin,
4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7.,9-diklor-4-(4-metoxi-fenil)-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
2-[7,9-dikl6r-4-(2,4-dimetil-fenil)-3,4-dihidro-2 H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopropan-
-karbonsav-etil-észter, '
2-[9-klor-4-(2,4-dimetil-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1, 2-a]pirimidin-2-il)-
-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopro-
pan-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-diklor-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-
-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopropan-
-karbonsav-etil-észter,
2-[9-kl6r-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-
-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,
2-[4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}]-ciklopropan-kar-
bonsav-etil-észter,
4-(4-hidroxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav-e-
til-észter,
7,9-diklér-4-fenilszulfanil-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7-nitro-4-fenilszulfanil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dikl6r-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-

-karbonsav,
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7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-
-karbonsav,

7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenii)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ,2-a]pirimi-
din-2-karbonsav,
9-klor-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1, 2-a]-
pirimidin-2-karbonsav,
7,9-diklér-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav-etil-észter,
7,9-dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav,

7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,
9-klor-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-
-2-karbonsav,
4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7-brém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-9-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,

7,9—diklér—4-(4-hidroxi-feni|)-3-metil-3;4-dihidro-2 H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrom-4-(4-hidroxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,

7,9-diklér-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,
9-klor-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-

-karbonsav,
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4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dikl6r-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav,

9-klc’>r—4-(4-metoxi-feniI)-7-(triﬂuor—métil)-3,4_-dihidro-2 H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-kar-
bonsav,

4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbonsav,
[7,9-dikl6r-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-2-
-il}-fenil-metanon,
[7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-
-2-il]-fenil-metanon,
[7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimi-
din-2-il]-fenil-metanon, ‘
[4-(4-hidroxi-3-metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-
-fenil-metanon,
[4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-meta-
non,
[7,9-dibrém-4-(4-hidroxi-fenil)-3,6-dimetil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fe-
nil-metanon,
[7,9-dikl6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-meta-
non, '
[7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-meta-
non,
[7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fe-
nil-metanon,

[9-kI6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-



. (2]
- [X] - .
. « @ .
-64- T S ten o s¢ @ :*°.
P «o o ® e
o 60 ~ -

-fenil-metanon,
[4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon,
[4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-fenil-metanon,
2-(7,9-diklor-2-ciklopropil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-(7,9-dibrom-2-ciklopropil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-[9-kl6r-2-ciklopropil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi]-e-
tanol,

2-(2-ciklopropil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
9-klér-2-ciklopropil-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]-
pirimidin,
7,9-dibrém-2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-klér-2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]piri-
midin,

2-ciklopropil-4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
2-(7,9-diklor-2-ciklohexil-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a] pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-(7,9-dibrom-2-ciklohexil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-(7,9-dibrom-2-ciklohexil-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
2-[9-klor-2-ciklohexil-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxil] -eta-
nol,

2-(2-ciklohexil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-4-il-oxi)-etanol,
7,9-diklor-2-ciklohexil-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-diklér-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-dibrém-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-klor-2-ciklohexil-4-(4-metoxi-fenil)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimi-
din,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-

sav-etil-észter,
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7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-karbon-
sav,
7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a}-
pirimidin,
2-[7,9-dibrom-4-(4-metoxi-fenil)-3-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklo-
propan-karbonsav-etil-észter,
7,9-dibrém-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-piri-
do[1,2-a]pirimidin,
4-(4-metoxi-fenil)-7-nitro-2-(5-nitro-furan-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1, 2-a]pirimidin,
2-[7,9-dibrém-4-(2,4-dimetil-fenil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklopro-
pan-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dibrom-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-
-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,

2-[9-kl6r-4-(3,4-dimetoxi-fenil)-7-(trifluor-metil) 3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-
-il]-ciklopropan-karbonsav-etil-észter,
2-[7,9-dibrém-4-(4-metoxi-fenil)-6-metil-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il]-ciklo-
propan-karbonsav-etil-észter,
2-[4-(4-fluor-fenil)-4-metil-7-nitro-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-2-il}-ciklopro-
pan-karbonsav-etil-észter,

9-(benzil-oxi)-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1 ;2-a]pirimidin,
8-metil-7-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-diklér-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-klér-4-fenil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
8-metil-9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimidin,

7-brom-9-nitro-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
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7.,9-dibrém-6-metil-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-dibrém-4-fenil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin-9-karbonsav,
7-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-(benzil-oxi)-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
8-metil-7-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1, 2-a]pirimidin,
6-klér-9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7,9-diklor-4-fenilszsulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a] pirimidin,
9-klér-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimi-
din,

8-metil-9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-brém-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
9-nitro-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
7-brém-9-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1, 2-a]pirimidin,
4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin-9-ol,
7-klér-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
4-fenilszulfanil-6-propil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
7,9-dibrém-6-metil-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-7-(trifluor-metil)-3,4-dihidro-2H-pirido[ 1,2-a]pirimidin,
7,9-dibrém-4-fenilszulfanil-2-(piridin-2-il)-3,4-dihidro-2H-pirido[1,2-a]pirimidin,
1-fenilszulfanil-3-(piridin-2-il)-2,3-dihidro-1H-pirimido[1,2-a]kinolin-10-ol,
2-metil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-alkinazolin,
2,4-diklor-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-alkinazolin,
4-klor-6-(piridin-2-il)-2-(trifluor-metil)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-piri-
do[1,2-a]kinazolin,

2-nitro-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[ 1,2-alkinazolin,
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4-nitro-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a)kinazolin,
2-klor-6-(piridin-2-il)-7,1 0-metano-6a,.7, 10,10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]kinazolin,
1-propil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-pirido[ 1,2-a]kinazolin,
2,4-dibrom-1-metil-6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-piri-
do[1,2-a]kinazolin,
6-(piridin-2-il)-2-(trifluor-metil)-7,10-metano-6a,7,10, 10a-tetrahidro-6H-pirido[1,2-a]-
kinazolin,
1,4-metano-5-(piridin-2-il)-1,4a,5,12c-tetrahidro-4H-6,12b-diaza-benzo|c]fenantrén-
-12-0l,
1,4-metano-5-(piridin-2-il)-1,4a,5,1 ZCftetrahidro-4H-6,1 2b-diaza-benzofc]fenantrén,
és
6-(piridin-2-il)-7,10-metano-6a,7,10,10a-tetrahidro-6H-izokino[2, 1-a]kinazolin.

6. Eljaras az (l) altalanos képletl vegyliletek és gyogyaszatilag alkalmazhatd
soik eldallitaséara - a képletben

R' és R? jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom, -OR" csoport, -SH
csoport, -SR'? csoport, egyenes vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubszti-
tualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkil-
csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszordsen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy eladgazoé lanc, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt
alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt
aril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé
lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen

szubsztitualt heteroaril-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport,
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mimellett R' és R? kézill az egyik hidrogénatomot jelent, és a masik hidrogénatomtdl
eltérd jelentési, azzal azonban, hogy ha R' és R? kéziil az egyik arilcsoportot jelent,
akkor a masik hidrogénatomot vagy 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R? és R* jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom, egyenes vagy elagazé
lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan
vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szubsztitualt arilcsoport,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szubsztitualt heteroaril-cso-
port, egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos
alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitu-
alatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett
(1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport, mimellett R® és R* kozil legalabb az egyik
hidrogénatomot jelent; vagy

R' és R? koziil az egyik és R® és R* koziil az egyik egyiitt W csoportot alkot,
mig R' és R? kﬁzﬁl a masik hidrogénatomot vagy egyenes vagy elagazé lancu, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt
1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, és R® és R* koziil a masik hidrogénatomot
vagy egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egy-
szeresen vagy tobbszordsen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoportot jelent, ahol
W o'-(CH,).-B' csoportot (amelyben n értéke 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 vagy 10), a'-CH=CH-
-CH,-B' csoportot, a'-CH=CH-CH,-CH,-3' csoportot, a'-CH,-CH=CH-CH,-p' csoportot,
a'-CH,-CH,-CH=CH-CH,-CH,-B' csoportot, a'-O-(CH,),-B' csoportot (amelyben n

értéke 2, 3, 4, 5 vagy 6), (A) képletii csoportot, (B) képlet(i csoportot, (C) képletd cso-
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portot (amelyben X jelentése -CH,-, -O- vagy -S-), (D) képleti csoportot vagy (E) keép-
letd csoportot jelent, amely csoportok az o'-vel jeldlt veguikkel az (1) altalanos keéplet-
ben a-val jelélt szénatomhoz, a B'-vel jelolt végiikkel pedig az (1) altalanos képletben

B-val jelolt szénatomhoz kapcsolédnak;

R® jelentése -C(=O)R11 csoport, -COOH csoport, -COOR" csoport, egyenes
vagy elagazé lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt 1-12 szénatomos alkilcsoport, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszordsen szubsztitualt 3-8 szénatomos cik-
loalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztituélt
arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualat-
lan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6
szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitet-
len, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt alkil-részbdl
és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitualt heteroaril-
-részbél felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport; és

R®, R’, R® és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, kiér-, brém-
vagy jédatom, ciano-, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril],, NHR', nitro-, hidroxil-,
merkapto-, O-(1-8 szénatomos alkil)- vagy S(O),-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, ahol
a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazo lancq, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoérésen szubsztitualt csoportok lehet-
nek, és p értéke 0, 1 vagy 2; O-aril- vagy S(O),-aril-csoport, amelyekben az arilcso-
portok szubsztitualatlanok vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualtak le-
hetnek, és q értéke 0, 1 vagy 2; O-(1-6 szénatomos alkil)-aril- vagy S(O)-(1-6 széna-

tomos alkil)-aril-csoport, amelyekben az alkilcsoportok egyenes vagy eldgazé lancu,
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telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szub-
sztitualt csoportok, mig az arilcsoportok szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt csoportok lehetnek, és r értéke 0, 1 vagy 2; -COOH cso-
port; -C(=O)R14 csoport; egyenes vagy elagazoé lancu, telitett vagy telitetlen, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt 1-12 szénatomos al-
kilcsoport; CF; csoport; telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy toébbszorésen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkil-csoport; 3-, 4-, 5-, 6- vagy
7-tagu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszérosen
szubsztitualt heterociklil-csoport; szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszors-
sen szubsztitualt arilcsoport; vagy szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszé-
résen szubsztitualt heteroaril-csoport; vagy

R® és R’ jelentése a fenti, és R® és R’ egyiitt Q csoportot alkot, ahol
Q egy y-CR'"=CR'"®-CR'"=CR"-5' csoportot jelent, ami a &'-vel jeldlt végénél az (1) al-
talanos képletben §-val jelolt szénatomhoz, y'-vel jelolt végénél pedig az (l) altalanos
képletben y-val jeldlt szénatomhoz kapcsolddik; vagy

R’ és R® jelentése a fenti, és R® és R® egy(itt T csoportot alkot, ahol
T egy Y'-CR19=CR20-CR21=CR22-8' vagy y'-N=CR20-CR21=N-s' csoportot jelent, amelyek
az ¢'-vel jelolt végiknél az (1) altalanos képletben e-nal jeldlt szénatomhoz, y'-vel jelolt
véguknél pedig az (1) altalanos képletben y-val jeldlt szénatomhoz kapcsolédnak;
vagy

R® és R jelentése a fenti, és R® és R® egyiitt U csoportot alkot, ahol
U egy n'-CR'"=CR®-CR?'=CR%-¢' csoportot jelent, ami az ¢'-vel jelolt végénél az (1)
altalanos képletben e-nal jel6lt szénatomhoz, n'-vel jel6lt végénél pedig az (1) altala-
nos képletben n-vel jelolt szénatomhoz kapcsolodik;

és a fenti meghatarozdsokban szerepld altalanos szimbdlumok koziil

R jelentése egyenes vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-

latlan vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
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port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszorésen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elagazé lancuy, telitett
vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt
alkil-részbél és szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszorésen szubsztitualt
aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazé
lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen
szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszorésen
szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-heteroaril-csoport;

R jelentése amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénatomos alkil),,
NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8 szénatomos
alkilcsoport, ahol a felsoroltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elagazé lancu, teli-
tett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbsz6résen szubsztitu-
alt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szubsztitualatlan
vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt arilcsoport, szubsztitualatian vagy
egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt heteroaril-csoport, egyenes vagy elaga-
Z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport, vagy egye-
nes vagy elagazo lancy, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és szubsztitualatlan vagy egyszeresen
vagy tébbszorosen szubsztitualt heteroaril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-
-heteroaril-csoport;

R jelentése egyenes vagy elagazo lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitua-

latlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcso-
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port, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszordsen
szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, vagy szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tdbbszérdésen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tobbszérdsen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-
-csoport;

R -C(=0)CH, csoportot, -C(=O)fenil-csoportot, -C(=0)O-terc-butil- (+-BOC)
csoportot vagy mas szokasos amino-védScsoportot jelent;

R" jelentése hidrogénatom, amino-, NH(1-6 szénatomos alkil), N(1-6 szénato-
mos alkil),, NH[(1-6 szénatomos alkil)-aril], N[(1-6 szénatomos alkil)-aril], vagy1-8
szénatomos alkilcsoport, ahol a felso‘roltakban az alkilcsoportok egyenes vagy elaga-
z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tébbszoro-
sen szubsztitualt csoportok lehetnek, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy
egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, szub-
sztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérésen szubsztitualt arilcsoport, egyenes
vagy elagazé lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszérosen szubsztitualt alkil-részbél és szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitualt aril-részbdl felépitett (1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport,
egyenes vagy elagazo lancy, telitett \'/agy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszere-
sen vagy tobbszorésen szubsztitualt alkilcsoportot tartalmazé O-(1-8 szénatomos al-
kil)-csoport, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatian vagy egyszeresen vagy tobbszo-
rosen szubsztitualt cikloalkilcsoportot tartalmazé O-(3-8 szénatomos cikloalkil)-cso-
port, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy t6bbszdrosen szubsztitualt arilcsopor-
tot tartalmazo O-aril-csoport, vagy egyenes vagy elagazo lancq, telitett vagy telitetlen,
szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszorosen szubsztitualt alkil-részbdl és

szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszérosen szubsztitult aril-részbdl fele-

pitett O-(1-6 szénatomos alkil)-aril-csoport;
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R', R, R' és R" jelentése egymastol figgetleniil hidrogén-, fluor-, kiér-,
brém- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
z6 lancu, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan vagy egyszeresen vagy tobbszoro-
sen szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoport; és

R, R?, R* és R? jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor-, klér-,
brém- vagy jédatom, ciano-, hidroxil- vagy karboxilcsoport, vagy egyenes vagy elaga-
z6 lanc, telitett vagy telitetlen, szubsztitualatlan va<ns1:XMLFault xmlns:ns1="http://cxf.apache.org/bindings/xformat"><ns1:faultstring xmlns:ns1="http://cxf.apache.org/bindings/xformat">java.lang.OutOfMemoryError: Java heap space</ns1:faultstring></ns1:XMLFault>