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A taldlmény targya eljaras 0ij w-amino-alkoxialkdnok
és gyogydaszatilag elfogadhaté séinak eldéltitdsira.

A 3254 083 sz, amerikai egyesiilt dllamokbeli szaba-
dalmi lefrdsban lefrtak egy eljarast 1-arilalkil-ciklo-
hexan-észterek el6allitdsdra szubsztitudlt 1-fenil- vagy
1-benzilcikloalkanol alkilhalogeniddel torténé reagélta-
tasaval.

Az 0 vegyiiletek az 1 dltalanos képlettel jellemezhet 6k,
ahol
R1 és R2 azonos vagy kiillénbdz6 1—6 szénatomos alkil-

csoport,

R3 adott esetben 1—4 szénatomos alkilcsoporttal vagy
halogénatommal szubsztitualt ciklohexil vagy fenil-
csoport,

R#* hidrogénatom vagy 1—3 szénatomos alkilesoport,

RS és R azonos vagy kiilonbdzé 1—3 szénatomos alkil-
csoport,

n 2,3vagy4és

m 0,1,2, 3vagy4.

Az R! & R2 csoportok elénydsen egyeneslanct alkil-
csoportok. Az alkilesoportok elénydsen 1—6 szénato-
mos csoportok, példidul metil-, etil-, n-propil, i-propil,
butil-, pl. n-butil- vagy terc.-butilcsoport, pentil-, pél-
daul n-pentil-, terc.-pentil vagy neopentilcsoport és

_hexil-, péld4ul n-hexil-, vagy izohexilcsoport. Kiilong-
sen el6nyds, ha R! & R? 1—4 szénatomos, kiildndsen,
ha R és R2 egyiitt 5, 6 vagy 7 szénatomot tartalmaznak,
ilyen kombindciék példaul etil/propil-, etil/pentil-, és
kiilénosen propil-/propilcsoport. R? fenil- vagy nafiil-
csoportot, elényosen fenilcsoportot jelenthet. A ciklo-
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pentil s hexil- és aril-, naftil- és fenil csoportok halogén-
atommal, pl. brém vagy jédatommal, elénydsen fluor-
atommal vagy kloratommal vagy I—4 szénatomos alkil-
csoporttal, elényosen metil- vagy etilcsoporttal lehetnek
szubsztitndlva. A helyettesitGk elénydsen a 4-es vagy a
parahelyzetben kapcsolodnak az aromas csoporthoz.

Ha R* jelentése alkilcsoport, elénydsen nem eldgazé
¢s 1—3 szénatomot tartalmaz, példaul metil-, etil-, n-
-propil vagy izopropilcsoport. RS és R® péld4ul metil-,
etil-, n-propil-, izopropil-, butil-, péld4ul n-butil- vagy
terc-butil-, pentil-, példéul n-pentil, terc.-pentil vagy
neopentilcsoport, hexil- vagy n-hexilcsoport vagy izo-
hexilcsoport.

R5 és RS elénydsen 1—4 szénatomos alkilcsoportot,
kiillondsen metilcsoportot jelent, m elénySsen @, 1 vagy
2, kiilondsen 0 és n elénydsen 2 vagy 3, elnydsen 3.

Az 1 sltaldnos képletl: vegyiiletek ismert eljardsokkal
allithatok eld. Az 1 altaldnos képlet(i vegyliletek el6allit-
haték példdul valamely I 4ltaldnos képletli vegyiilet
— ahol RY, R?, R3, R*, m &s n jelentése a fenti és X je-
lentése kilépSesoport — elénydsen szulfonil-oxicsoport
vagy halogénatom valamely II &ltaldnos képletli sze-
kunder aminnal, vagy savaddicids s6jdval — ahol R3 és
RS jelentése a fenti — valo reagaltatasaval.

A teljes szintézist az 1. reakcidvézlat szemlélteti.
A szintézis a kbvetkezd reakcidlépésekbol all:

1. 1€épés: A reagenseket visszafolyaté hiits alkalmaza-
saval melegitjitk megfeleld oldoszerben, példaul szaraz
benzolban ¢s kismennyiség{i erds savval, példaul toluol-
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-szulfonsavval, amig a szamitott mennyiségii viz fel nem
szabadul.

2.1épés: A Grignard vegyliletet a szokasos modon
allitjuk el6 a megfeleld halogénvegyiiletb6l és magnézi-
umbdl szaraz éterben és ezutan reagaltatjuk az alkanon
ciklikus ketaljaval. A kapott vegyiiletet példaul vizes
araménium-klorid oldattal elbontjuk, majd a reakcio-
elegyet szerves olddszerrel extrahdljuk és a kivant
w-hidroxialkoxialkdnt izoldljuk a szerves fazisbol.

3. 1épés: Az el6z8 1épésben kapott w-hidroxialkoxial-
kan hidroxilcsoportjat kilépScsoporttal védjlik, ez éter-,
észtercsoport vagy halogénatom lehet. Eiényosen kilép6-
csoportként szulfoniloxi-, példdul metil-szulfoniloxi
vagy p-toluol-szulfoniloxicsoportokat alkalmazhatunk,
azonban megfelelnek mas kilépScsoportok is, igy példa-
ul klor-, brom vagy jod. Az o-hidroxialkoxi-alkdnt
megfeleld oldészerben oldjuk fel, példaul szdraz piridin-
ben, ezutan példaul tozil-kloridot adunk alacsony ho-
mérsékleten az oldathoz. A reakcitelegyet egy ideig dllni
hagyjuk ezen a hémérsékleten.

4, 1épés: Az igy kapott szulfonil-észtert, vagy mads
olyan vegyiiletet, melyben a szulfomil-csoportot masik
kilépbesoporttal helyetitesitjiik, alkalmas oldoészerben,
példaul sziraz toluolban szekunder aminnal melegitjiik
visszafolyato hiito alatt.

Az I 4ltalanos képletll vegyiileteket elallithatjuk gy
is, hogy valamely IV altalanos képletii vegyiiletet — ahol
R}, R2, R3 és R* jelentése a fenti és R jelentése hidroxil-
csoport — valamely V altalinos képleti vegyiilettel,
vagy savaddiciés séjaval — ahol R5, RS &s n jelentése a
fenti, és Y jelentése halogénatom — reagaltatjuk.

El6nyosen olyan IV dltaldnos képletii vegyiiletet rea-
géltatunk — ahol R hidroxilcsoport — olyan V altalanos
képlet(i vegyiilettel, ahol Y halogénatom.

Az V altalanos képletli vegyiilettel vald reagéaltatds
elott a IV altalanos képletii vegyiiletet — ahol R hid-
roxilcsoport — elonyOsen sovd, elényosen alkali-fémso-
va alakitjuk oly médon, hogy egy bazissal, példaul nat-
rium-hidroxiddal, kalium-hidroxiddal vagy kilonosen
nitrivm-amiddal reagaltatjuk. A s6t nem sziikséges
izolalni. .

A 1V éaltaldnos képletti (kiinduldsi) anyagot egész
konnyen elballithatjuk a reakcidvazlaton kiindulasi
anyagként szerepld ketonbol ismert Grignard reakeid
segitségével, ha a ketont HalMg(CH,), CHRR* képletii
vegylilettel reagaltatjuk — ahol Hal jelentése halogén-
atom, majd az igy kapott alkoholt halogénezziik.

Gyogydszatilag elfogadhaté I altaldnos képleti vegyii-
letek soin olyan savaddicids sokat értiink, melyeket az
I 4ltalanos képletii szabad bazis szerves vagy szervetlen
savval valo reagaltatdsdval kapunk, ilyen savak példaul
a sdsav, hidrogénbromid, kénsav, foszforsav, ecetsav,
propionsav, glikolsav, citromsav, aszkorbinsav, malein-
sav, malonsav, borostyankésav, fumdarsav vagy borké-
sav. Az I altalanos képletit vegyiiletet rendszerint szabad
bédzis formajaban alkoholban oldjuk és a kérdéses sav
alkoholos forré oldatahoz adjuk.

Elényosen hidrokloridokat, hidrobromidokat, tarta-
ratokat vagy fumaratokat allitunk el§. Kiiléndsen el6-
nydsek a hidrogén-fumaratok.

A talalmany szerint elBallitott vegyiiletek jelentds ér-
tdgit6 hatdssal rendelkeznek.

Toxicitasuk igen alacsony és a mellékhatdsok, melyek
4ltaldban a koszor(ér és/vagy periferialis értdgito hatdst
kisérik, mint pl. az inotrop hatdsok, vérnyomas csok-
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kentd hatds, szivfrekvencia megvaltoztaté hatds, meg-
lepden enyhék. Spasmolitikus és trombdzisgitlé hatdst
is mutatnak.

w-Amino-alkoxi-alkanok narkotizdlt kutyak szivére
és vérkeringésére gyakorolt hatdsa

8—15 kg sitlya him- és nénemii koreskutyakat hasz-
naltunk a kisérlethez, a kutydkat 16 oraval a kisérlet
el6tt éberen tartottuk. 75 mg/kg a-kloralézzal és 750
mg/kg uretdnnal a kutydkat i. v. narkotizaltuk.

Az allatok két hitsé végtagjanak Arteria femoralis-dt
és Vena femoralis-at vérnyomasmérés és katéter és PVC
csé bevezetése céljabol kioperaltuk.

A tesztvegyilleteket 0,9%,-0s fiziolégids sooldatban
30 mp alatt lassan befecskendeztiik. A befecskendezett
térfogat a tesisily felének felel meg. Az anyagok be-
adagoldsa kozott legaldbb 40 perc idSkézt hagytunk.
Az anyagokat 1 és 3 mg/kg dozisban vizsgaltuk.

Az arterialis vérnyomdst a jobb Arteria femoralis-ba
bekotétt Statham P 23 Db nyomdasmérSvel mértiik,
mely egy elektromanométerhez kapcsolodik. A nyomads-
novekedés sebességének méréséhez a katéter-manométer
jelzését differencidltuk. A maximalis hatas idépontidban
a diasztolés vérnyomas dp/dt,,., kaptuk.

Statisztikus kiértékelés

Az abszolit és relativ értékekbdl kiszdmitottuk az
x kozépértéket és az atlagos hibasriéket (s3).

A kontrollkisérletben 0,9%;-o0s natriumklorid fiziolo-
gids oldat beadédsa nem idézett el6 emlitésre méltd val-
tozést a fenti paraméterekben. Az 1. és 2. tablazatban
felsorolt valtozasok tehdt az anyag alkalmazésa el6tti
kozvetlen kiindulasi értékekre vonatkoznak és a Ben-
cyclan=100%, valamennyi dézisihoz vannak viszonyit-
va.

1. tablazat
Diasztolés vérnyomdascsokkenés narkotizalt kutydknal

Anyag Diasztolés vémnyomdscsdkkenés (rel.%)
szdma 1 mg/kg dézis 3 mg/kg dézis
B! 100 39 100 £22
(eaz 1 mg/kg 115%-a)
1. 140 £22 14245
2. 133 £34 254 17
4. 163 L 14 276 20
5. 128 +31 250 13t
6. 165 +43 268 159
7. 165 +41 —2
9. 115413 170 4-20
10. 158 +13 260 122

1—=B=Bencyclan, mint dsszehasonlité anyag
2=3 mg/kg-ot nem mértiink

Az 1. és 2. tabldzatban felsorolt adatok azt mutatjak,
hogy az amino-alkoxi-alkdnok erGsebb diasztolés vér-
nyomdascsokkenést okoznak, illetve er8sebb pozitiv
inotrop hatdst gyakorolnak (dp/dt,,,), mint az Ossze-
hasonlité anyagként alkalmazoti Bencyclan.
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2. tablazat

A nyomdsndvekedési sebesség (dp/dt,..) novekedése
narkotizalt kutydknal

Nyomdsnovekedéssebesség (rel.2;)
Anyag
szama 1 mglkg dézis 3 ma/kg dézis
B! 100 £ 15 100 +13
(=az 1 mg/kg 184%;-a)
1. 184 £ 15 165 +20
2. 157 £32 101 £ 22
3. 143 +28 114 £23
4. 160 £20 —2
5. 187 £51 123 +26
6. 171 +70 117 +54
7. 134 61 -2
8. 146 £11 169 £20
9. 128 +17 101 +13
10. 209 +-49 150 +42

!—B=Bencyclan, mint dsszehasonlité anyag
2—3 mg/kg-ot nem mértiink
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Kiilondsen figyelemre mélté az erds diasztolés vér-
nyomascsokkenés annak figyelembe vételével, hogy az
Osszehasonlitéanyag 1-—3 mg/kg dozisnbvelés esetén
csak 100%4-161 115%;-ra noveli a vérnyomascsokkentést,
mig a teszt-vegyiiletek mar 1 mg/kg dézisnal is 115—
165%,-0s nyomascsokkenést idéznek els. Ebbsl levezet-
hetd a vegyiiletek jobb vérnyomdscsokkentd tulajdon-
saga és vérkeringésfokozo jellege.

A tablazatban felsorolt vegyiiletek kémiai szerkezete
a kovetkez§:

A taldlmany szerint elGallitott vegyiileteket a szoka-
sos médon folyékony vagy szilard gyogydszati készit-
ményekké alakithatjuk, mint példdul drazsékat, tablet-
takat, kipot és oldatokat, injekcids oldatokat is elG-
allithatunk.

Ebbdl a célbdl a szokasos hordozokat és higitéanya-
gokat alkalmazzuk.

Az oralis egységdozis 0,5—50 mg/kg és az oralis napi
dézis: 1,5—150 mg/kg. A parenterdlis egységdézis
0,1—5 mg/kg és a parenteralis napi d6zis 0,3—15 mg/kg.

I. altalanos képletii vegyiilet hidrogénfumaratja

Vegylilet R! R m n R R R* R*
|
1. | n—Pr— nPr— 0 3 H— ; Ph— CH;— CH3;—
2. | n—Hexil—| Me— 0 3 H— | CH;Ph— CH;— CH;—
3. | izo-Amil— | Me— 0 3 H— | ph— CHy— CH;—
4. | n—Bu— Me— 0 3 H— | CH,Ph— CH;— CH,—
5. | i—Bu— | iBu— 0 3 H— | Ph— CH,— CH;—
6. i—Bu— Me— 0 3 H— | ciklohexil— CH;— CH;—
7. n—Bu— nBu— 1 3 H— Ph— CH,— CH;—
8. | i—He— Me— 0 3 H— | Ph— CH;— CH;—
9. | n—Pr— | Me— 0 2 H— | diklor—Ph— CH,— | CH;—
10. | n—Pe— Et— 0 3 H— ! ciklohexil— CH;— CH;—
Elényosen olyan I dltaldnos képletit vegyiileteket alli- 1. példa
tunk elé — ahol
R! &s R2 6sszesen 5, 6 vagy 7 szénatomot tartaimaznak, a) 1-Fenil-2-(3'-toluolszulfoniloxi-n-propoxi)-2-n-
R3 fenilcsoport, amely elénydsen halogénatommal vagy 50 -propil-pentin

metilesoporttal Ichet helyettesitve,
R* hidrogénatom,
R3 és RS metilcsoport,
n jelentése 2 vagy 3 és
m jelentése 0.

Az aszimmetria centrum kialakuldsdnak elkeriilése
végett (amely optikai izomerelegyhez vezet) olyan I kép-
letli vegyiileteket 4llitunk el6, amelyeknél R! és R?
Jelentése azonos alkilcsoport, példdul propilcsoport.

Kiilonosen jok azok a vegyiiletek, ahol R! és R?
propilcsoport. R3 fenil-, p-tolil- vagy p-fluoro-fenil-
csoport, R* hidrogénatom, R3 &s RS metilcsoport, n 2
vagy 3 és m jelentése 0. (Ia dltalénos képlet)

A taldlmény részleteit a kovetkezd példikkal illuszt-
raljuk. '

55

65

0,2 mol 1-fenil-2-(3’-hidroxi-n-propoxi)-2-n-propil-
-pentant (n¥ =1,5017, forraspont: 135 °C 0,3 torrnal)
200 ml piridinben oldunk és 0 °C-on 0,2 mél 4-tolucl-
-szulfonilkloridot adunk hozzd. A reakcitelegyet 0—35
°C-on tartjuk &jszaka, majd 500 g jégre Ontjiik. Az olajos
anyagot, amely kivalik, 3-szor extrahaljuk 100 ml-es
kloroform adagokkal és az egyesitett kloroformos
extraktumokat 5 x 200 ml vizzel mossuk. Kalciumklori-
don torténd szaritas utdn az oldatot vizfiirdén szarazra
paroljuk 50 °C-ot nem meghaladé hémérsékleten.
Az olajos maradék 1-fenil-2-(3'-toluolszulfoniloxi-n-
-propoxi)-2-n-propil-pentdnt tartalmaz majdnem kvanti-
tativ termeléssel. Tovabbi kezelés nélkiil hasznalhat$ a
kovetkezé Iépésben.
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b} 1-Fenil-2-(3'-dimetilamino-n-propoxi)-2-n-propil-
-n-propil-n-pentan

0,1 moél 1-fenil-2«(3'-toluolszulfoniloxi-n-propoxi)-2-
-n-propil-n-pentént visszafolyatd hiité alatt melegitiink
0,25 mé! dimetilaminnal 50 ml sziraz toluolban 2 déra
hosszat. Hiités utdn a reakcioelegyet 3 x50 ml-es viz
adagokkal mossuk, a szerves fazist szdrazra paroljuk és
a maradékot vikuumban desztillaljuk.

2. példa

Az 1. példaban leirt modon az aldbbi vegyileteket

8

A kapott 1-fenil-2-(3'-dimetilamino-n-propoxi)-2-n-
-propil-n-pentan 134 °C-on desztillal 0,6 torr nyomason,
n¥=1,4958.

Az ekvimolaris mennyiségli fumarsavval alkoholban

5 képzett s6t éterrel kicsapjuk, miutan az oldat térfogatat
bepéariassal cstkkentettiik,

A Thidrogénfumarat sé olvadaspontja 68—70 °C,
Az amin-szintézis és a sdéképzés Ossz-termelése: 7775,

allitottuk elé:

' ! 20 texme- | hidrogén-
R! R2 n m R® RS/R* fp. °Cftorr g 1és fumarat

% op. °C
etil- pentil- 3 0 fenil- H— | metil- 137/0,4 1,4917 | 83 |65—67
propil- propil- 3 0 | p-tolil- H— | metil- 120—127/0,1 1,4948 | 82 | 89—90
etil- pentil- 3 0 p-tolil- H— | metil- 138/0,1 1,4940 | 76 |64—69
etil- pentil- 3 0 p-F-fenil- H— | metil- 138/0,1 1,4830 77 |78—80
propil- propil- 3 1 fenil- H— | metil- 125—130/0,05 1,4950 | 44 | 78—79
etil- pentil- 2 1 fenil- H— | metil- 130/0,03 1,4955 1 34 |83—86

3. példa

Az 1. példéban lefrt médon a kdvetkezd vegyiileteket allitottuk el6:

R R? ’ R® n m R4 R3/R® A 860 gp"ja
1. | metil- butil- p-tolil- 2 0 | H— CH;— 72—173
2. | butil- butil- p-fluor-fenil- 3 0 | H— CH;— 90—91
3. | hexil- metil- fenil- 3 0 | H— CH;— 65—66
4. | hexil- metil- p-tolil- 3 0 | H— CH;— 96—97
5. | hexil- metil- p-fluor-fenil 3 0 | B— CH;— 8485
6. | izoamil- metil- fenil- 3 0 | H— CH,— | 100—101
7. | izoamil- metil- p-tolil- 3 0 | H— CH;— 97—98
8. | izoamil- metil- p-fluor-fenil- 3 0 | H— CH;— | 100—102
9. | metit- izoamil- fenil- 3 1 | H— CH;— 75—17
10. | propil- metil- fenil- 3 0 | B— CH,— 8286
11. pentil- etil- fenil- 3 1 CH;— | CHj;— 2829
12. | izoamil- metil- ciklohexil- 3 0 | H— CH;y— 94—95
13. propil- propil- ciklohexil- 3 0 | H— CH;— 9899
t4. | pentil- etil- ciklohexil- 3 0 | H— CH;— 8991
15. | butil- butil- ciklohexil~ 3 0 | H— CH;— | 103—104
4, példa

a) 0,1 moél 2-fenil-4-hidroxi-4-etil-n-nondnt (&=
=1,5013, fp.: 124 °C/[0,2 torr) 30 ml szdraz benzolban
oldunk és cseppenként intenziv keverés kézben 0,1 mdl
finoman poritott ndtrivmamid 30 ml! szaraz benzollal
képzett szuszpenzidjdhoz adjuk 30 percen keresztiil.
A reakcio elegyet 2 6ra hosszat melegitjiik visszafolyato
hiité alatt. Miutdn 35—40 °Cra leh{itottiik az elegyet,
0,11 mél dimetil-aminopropil-kloridot adunk hozza
20 mi széraz benzolban. A reakcidelegyet tovibbi 6 6ra
hosszat melegltjiik visszafolyaté hitd alatt, majd le-
hiliiiik, 3 x 50 m! vizzel mossuk. Az oldészert beparldssal
eltdvolitiuk ¢és az olajos maradékot vakmimban frak-
ciondlt desztillacioval tisztitjuk.

4

48%,-0s termeléssel kapjuk a 2-fenil-4-(3’-dimetilami-
no-n-propoxi)-4-etil-n-nondnt. nZ=-1,4868, fp.: 148
°C/[0,5 torr. . ‘
55 iy
b) 0,1 mél 2-fenil-4-(3’-dimetilamino-n-propoxi)-4-
-etil-n-nonént 50 ml etilalkobolban feloldunk és a ka-
pott oldatot 0,1 mél fumérsav 50 ml forr6 etilalkohollal
képrett oldatdhoz adjuk. ‘Az oldatot bepdrldssal be-
60 stritjiik, jéggel hiitjiik és a dietiléterrel kicsapott so 2
2-fenitd-(¥ -dimetil-amino-n-propoxi)<4-etil-n-nondn--
hidrogén-fumarat.

Termelés: 97%, op.: 28—29 °C. (Az alacsony olvadés-
65 pont az izomerelegy jelenlétének tulajdonithatd.) -



5. példa

a) 2,6 g 1-Hidroxi-4-oxa-5-benzil-5-propil-n-oktéant
100 ml toluolban oldunk és 3 ml tionilkloriddal elegyi-
tiink. Az oldatot 3 6ra hosszat melegitjiikk fel 80 °C-ra,
majd vakuumban szdrazra paroljuk. A maradékot
Florisilra felvive metilénkloriddal tisztitjuk. 1,71 g
olajos 1-kl16r-4-oxa-5-benzil-5-propil-n-oktant kapunk,
amelynek a szerkezetét az aldbbi spektroszkopiai
adatokkal igazoltuk.

IR-spektrum: 3080, 3060, 3020 (aromat), 2950, 2920,
2860 (C—H), 1605 (aromat), 1500, 1455, 750 (CD),
700 cm— L.

NMR-spektrum: 3,48 (triplett), 3,65 (triplett) és 7,21
(multiplett-benzil).

Tomegspektrum: 282—0,1 (M 1), 239/241—3 (C3H,),
191/193—23 (C,H,), 91—100 (C,H,*), 77—7, 65—20,
51—5, 39—17 (adat: m/e — relativ intenzitas).

b) 1,7 g a) pont szerint kapott terméket 50 ml etanol-
ban feloldunk ¢és 0,5 g nitrium-jodiddal elegyitiink.
Ezutén 20 ml 33%;-0s dimetilamin-oldatot adunk hozza
etanolban és az oldatot 24 éra hosszat f6zzik vissza-
folyatd hiit6 alatt. Az old6szer leparldsa utdn a terméket
Florisilra felvissziik és metilénkloriddal tisztitjuk. 0,72 g
olajos 4-oxa-5-benzil-5-propil-1-dimetilamino-n-oktant
kapunk, mely 0,6 torrnal 134 °C-on forr, n%=1,4958.

¢) 0,72 g b) pont szerint kapott terméket 0,5 g ciklo-
hexédn-szulfaminsavval elegyitiink 2 ml acetonban.
Az oldatot &jjel —20 °C-on tdroljuk. A kristalyokat
ezutin leszivatjuk, éterrel mossuk és exszikkatorban
szdritjuk. 0,51 g 4-oxa-5-benzil-5-propil-1-dimetilamino-
-n-oktan-ciklohexénszulfaminsavas sot kapunk, amely
112—114 °C-on olvad.

Az anyaligbdl tovibbi terméket lehet izolalni.

Szabadalmi igénypontok

1. Eljaras az 1 dltaldnos képletli w-amino-alkoxialka-
nok és gyogyaszatilag elfogadhat6 séinak — ahol

R! és R? azonos vagy kiilonbdzé 1—6 szénatomos alkil-
csoport,

R? adott esetben halogénatommal vagy 1—4 szénato-
mos alkilcsoporital szubsztitudlt fenilcsoport vagy
ciklohexilcsoport,

R* jelentése hidrogénatom vagy 1—3 szénatomos alkil-
csoport,

RJ és RS jelentése 1—3 szénatomos alkilcsoport,

m jelentése 0—4 és

n jelentése 2—4 —

el6allitdsara azzal jellemezve, hogy
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a) valamely 11 dltaldnos képletii vegyiiletet — ahol RY,
R?% R3, R%, m és n jelentése a fenti & X jelentése kiléps-
csoport elényosen szulfoniloxicsoport vagy halogén-
atom — valamely 111 dltaldnos képletii szekunder amin-
nal vagy savaddicios s6javal — ahol R és RS jelentése
a fenti — reagaltatunk, vagy

b) valamely IV éitaldnos képletil vegyiiletet — ahol
R!, R? R3 és R* és m jelentése a fenti és R jelentése
hidroxilcsoport — valamely V 4ltaldnos képletii vegyii-
lettel vagy savaddicids séjaval — ahol RS, R® és n jelen-
tése a targyi korben megadott és Y jelentése halogén-
atom, — reagéltatunk és kivant esetben a kapott vegyii-
letet gyogyészatilag elfogadhatd sova alakitjuk.

2. Az 1. igénypont a) vagy b) eljaras valtozatanak fo-
ganatositdsi modja az I altaldnos képletii vegyiiletek
sziikebb korét képezd Ia altaldnos képletfi vegyiiletek
és gyogyaszatilag elfogadhatd savaddiciés s6i — ahol
R &s R? dsszesen 1—4 szénatomot tartalmazé alkil-

csoportok,
R7 hidrogénatom, metilcsoport vagy halogénatom,
n 2vagy3
eléallitasdra, azzal jellemezve, hogy

a) valamely a II 4ltaldnos képletii vegyiiletek sziikebb
korét képezd Ila altalanos képletl vegyiiletet — ahol
RL, R2 R7 és n jelentése a targyi kor szerinti és X kiléps
csoport — eldnydsen szulfoniloxicsoport vagy halogén-
atom — dimetilaminnal vagy savaddici6s sojaval reagal-
tatjuk, vagy

b) valamely a IV Altaldnos képletii vegyiiletek szii-
kebb korét képezd IVa dltaldnos képletli vegyiiletet
— ahol R1, R2, R7 jelentése a targyi kor szerinti és
R jelentése hidroxilcsoport — az V altalanos képletil
vegyiiletek szitkebb kérét képezé Va altaldnos képletli
vegyiilettel vagy savaddicios sdjaval — ahol Y és n
jelentése az 1. igénypont b) eljardsvaltozataban meg-
adott — reagiltatunk.

3. Az 1. igénypont szerinti a) és b) eljardsvaltozat fo-
ganatositdsi modja azzal jellemezve, hogy a Ila és IVa
altaldnos képletii vegyiiletekben R! és R? §sszesen 5, 6
vagy 7 szénatomot tartalmazo alkilcsoport.

4. A 3. igénypont szerinti eljaras foganatositasi modja
azzal jellemezve, hogy a Ila és IVa altalanos képletii
vegyiiletekben n jelentése 3.

5. Az 1. igénypont szerinti barmely eljarasvaltozat
tovabbfejlesziése gyogyaszati készitmények elGallitdsara
azzal jellemezve, hogy valamely I altalanos képletii
vegyiiletet, vagy gyogyaszatilag elfogadhaté savaddicios
s6jat — ahol a szubsztituensek az 1. igénypontban
adottak —, mint hatdanyagot a szokdasos vivé és hordo-
z6 anyagokkal Osszekeverve gyogyéaszati készitménnyé
alakitjuk.

3 lap képletekkel

A kiad4sét felel: a Kdzgazdasdgi €s Jogi KOnyvkiadd igazgatdja
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