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A taldalmédny tidrgya eljards olyan (1) al-
talanos képleth vegyiletek és tautomerjeik
eldallitésédra, ahol a képleiben
R Jjelentése halogénatom, 1-6

szénatomszami alkil-, max. 6
szénatomszamu alkoxi-, vagy
cikloalkoxi-, hidroxi-, metlilén-
~dioxi- vagy irifluor-metil~
-csoport,

n jelentése 1 vagy 2,

Rz és Ra jelentése egymasidl faggetle-
nil 1-6 szénatomszdmu alkil-
csoport.

Az eljardst az jellemzi, hogy egy (VI)
éltaldnos képlet benzoil-tioszemikarbazidot
ciklizalnak.

A talélmany szerinti eljirassal eloallitott
vegytletek felhaszndlhaték antidepressziv
gybdgyszerkészitmények hatdanyagaként.
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A taldlmény tdrgya eljdrés 5-aril-2,4-di-

alkil-3H-1,2,4~-triazol-3-tion-szédrmazékok eld-
allitasara.
A taldlmdny targya kozelebbrdl: eljards

olyan (I) éltaldnos képleti vegyliletek és ta-
utomerjeik elédllitédsdra, ahol a képletben
R jelentése  halogénatom,
szénalomszamu alkil-, max 6
szénatomszdmu alkoxi- vagy
cikloalkoxi-, metilén-dioxi-~
vagy trifluor-metil-csoport,
n jelentése 1 vagy 2,
R: és R jelentése egymastol
nual 1-6
csoport,

A halogénatom jelentiése eldnydsen flu-
or- vagy kloratom, az 1-6 szénatomszamu al-
kilcsoport jelentése eldnydsen metil- vagy
etilcaoport, de lehet barmilyen egyenes ldncu
vagy eldgazo lénci alkilcsoport, pl. n-propil-
csoport.

Az 1-6 szénatomszéamu alkoxicsoportokat
tartalmazd vegyiletek olyan étereket jelente-~
nek, melyeknek alkil-része azonos jelentési
az 1-6 szénatomszamu alkil-csoportra meg-
adottal. Az n jelentése elénydsen 1, tehdt a

1-6

figgetle-
szénatomszamu alkil-

fenil-molekularédsz monoszubsztitualt. Ilyen-
kor az R szubsztituens lehet orto-, metla-
vagy para-, eldnydsen para-helyzetd. Ha a

fenil~-rész diszubsztitudll (vagyis n jeleniése
2), akkor az R szubsztiluensek helyzete le-
het 2,3; 2,4; 2,5; 2,6; 3,4 vagy 3,5. A taldl-
mény oltalmi kore kiterjed az (I) Altalanos
képletli vegyuletek barmely tautomer alakja-
nak eloallitdsara. Rz és Rs jelentése elonyod-
sen metil- vagy etilcsoport.

Az (I) altaldnos képleti vegylletek eld-
allitdsa a mellékell reakcidvdzlaton lathatd,

ahol

Rz, Ry, €5 Rn jelentése a fenti,

{~0-) pedig a fenilcsoporibdl n’
szamu H eltavolitéasaval
keletkezd molekularészi
jelol.

Az (A) 1épésben egy (II} &ltaldnos kép-
letti hidrazint alkalmas oldészerben egy (III)
altaldnos képlet izotiociandttal reagaltatva
egy (IV) &ltalénos képletll tioszemikarbazid-
-szdarmazékot kapunk. A reakcid elég gyorsan
lejatszdédik 0 °C és szobahomérséklet kozotti
hémérsédkleten, de a keveréket akdr 24 &rdn
at is allni hagyhatjuk anélkil, hogy a kiho-
zatal jelentds mértékben csokkenne. A reak-
cidt végezhetjuk visszafolydsi hémérsékleten
is, de ez nem eldnyds. Viz és szerves savak
kivételével csaknem barmilyen olddszert al-
kalmazhatunk. Elénydsen alkalmazhato oldo-
szerek a vizmentes alkoholok {(elsbsorban az
etanol és a metanol), de hasznalhatunk dime-~
til-formamidot, triklér-metdant, diklor-metant,
tetra-hidrofurédnt vagy dietil-étert is. A re-
akcidhoz sziikséges hidrazinok és izotiocians-
tok koénnyen hozzéférhetdk, de a technika
8lldsdbdl ismert mddszerekkel kénnyen eld is
dllithatdk.,
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A (B) lépésben a (VI) dltaldnos képlett
benzoil-szubsztitudlt tioszemikarbazidot ugy
allitjuk eld, hogy a (IV) 4&ltaldnos képletd
tioszemikarbazid-szdrmazékot valamilyen ap-
rotikus oldoszerben - mint pl. triklér-metdn,
piridin, tetrahidrofuran stb. - egy (V) dlta~
ldnos képleti R-szubsztitudlt benzoil-klorid-
-szarmazékkal reagaltatjuk. Az acilezése re-
akcié 0 °C és szobahdémérséklet kdzotti hod-
meérsékleten 3-24 Ora alatt elég kdnnyen
végbemegy, de alkalmazhaiunk magasabb (pl.
visszafolyasi) hdmérsékletet is. Az (V) altald-
nos képlett savhalogenidek allaldban a ke-
reskedelemben kaphatdk, de eld is allithatjuk
6ket a megfeleld savakbdl.

A (C) lépésben a (VI) dltaldnos képletl
benzoil-tioszemikarbazidot ciklizdljuk oly mo-
don, hogy valamilyen vizes kdzegl bdzis (pl.
natrium-hidro-karbonat vagy natrium-hidro-
xid) jelenlétében hevitjiik. A bdzisbdl eldbnyé~
sen 1 mol-ekvivalensnyi mennyiséget alkal-
mazunk. Alkoholos bézisok is alkalmazhatdk,
de 3dltaldban nem eldnydsek. A reakciét az ol-
doszer visszafolyasi hoémérsékletén, eldnydsen
kb, 65-100 °C-on hajtjuk végre. A (V1) alia-
ldnos képletll tioszemikarbazid-szdrmazékokat
a (C) lépés eloit gyakorlatilag nem kell tisz-
titani, tehat még olyan keverékeket is fel-
hasznalhatunk, melyek 1:1 aranyban tartal-
maznak piridin-hidrokloridot.

Az aldbbi példédk a taldlmdny szerinti el- .
jarasok illusziradldsdra szolgdlnak, azonban a
talalmény oltalmi kéréi nem befolyasoljak.

Rz~, Ra-szubsztitudlt tioszemikarbazidok elsé-
allitdsa

1. Példa
2,4~dimetil-tioszemikarbazid

16,0 ml (0,3 mdl}) metil-hidrazont 50 ml
vizmentes elanolban oldunk, és keverés koz-
ben, cseppenként hozzdadjuk 22,0 g (0,3 mol)
metilizotiociandtnak 30 ml vizmenties etanollal
készitett oldatat. A reakcid exoterm, ezért az
izotiocianat adagoléasa sorén enyhe refluxdlast
iapasztalunk, és hamarosan csapadék képzd-
dik. A reakcidelegyet egy éjszakdn 4t kever-
jak, majd jégfurddvel lehitjik. A csapadékot
leszlirjik, kevés, hideg izopropanollal mos-
suk és vizlégszivaltyuval szaritjuk, igy
26,7 g (75%) halvédnysdérga port kapunk., Ezt
az anyagot kétszer atkristdlyositjuk vizbél,
majd kétszer izopropanolbdl, igy szintelen,
apré tis kristdlyok alakjaban 14,7 g (41%)
anyagot kapunk, melynek olvaddspontja 135-
-137 oC.

1-(Ra~benzoil)-Rz2,Re-tioszemikarbazidok
dllitdsa

elé-

2.
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2. Példa

1-{4~kldr-benzoil)-2,4-dimetil-tioszemi-
karbazid

1,19 g (0,01 mdl) 2,4-dimetil-tioszemikar-
bazidot 10 ml piridinben oldunk, és keverés
kdzben, cseppenként hozzaadunk 1,3 m)
(0,0102 mdl) 4-kléor-benzoil-kloridot. A reak-
cidelegy megsdrgul és enyhén felmelegszik.
Az elegyet 1 éjszakén &t keverjik, majd
szérazra paroljuk, igy 3,61 g (97%) bézs-szi-
nd szildird anyagot kapunk, ami az eldallitani
kivdnt 1-(4-klor-benzoil)-2,4~-dimetil-tioszemi-
karbazid és piridin-hidroklorid keveréke. Ezt
a keverdket a kodvethezd ciklizildsi lépéshez
altaldban tovabbi tisztitds nélkil hasznaljuk.
Ha az 1-{4-klér-benzoil)-2,4-dimetil-tioszemi~
karbazidot tisztédn kivanjuk elddllitani, akkor
a keveréket vizzel kezeljuk, az oldatlanul
maradt részt leszGrjik, vizlégszivattyuval
széritjuk, majd etanolbdl Atkristdlyositjuk.
1,03 g (40%) szintelen, matt, s kristdlyok-
bdl 4116 anyagot kapunk, mely 206-208 °C-on
bomlas kdzben olvad.

A véglermék eldéllitdsa

3. Példa

5-(4-klor-fenil)-2,4-dimetil-3H-1,2,4~tria~
zol-3-tion

Az 1-(4-klér-benzoil)~2,4-dimetil-tiosze-
mikarbazid és a piridin-hidroklorid 1:1 aré-
nyu keverékét (3,61 g), melyet a 2. példdban
leirt médon allitottunk elé, 1 mél-ekvivalens-
nyi (100 ml, 0,01 mél) vizes matrium-hidro-
karbonat-oldattal keverjiik, és visszafolyasi
hémeérsékletre melegitjliik. Ezen hdémérsékleten
a keverést 5 ordan &t folytatjuk, majd a re-
akcidelegyel hilni hagyjuk, és néhdny odrara
hutdészekrénybe helyezzik. Ezutdn a képzd-
dott csapedékot leszlirjik, és eldbb vizlég-
szivattyuval, majd pedig exszikkatorban,
nagyvakuumban megszéritjuk. A kivént ter-
méket {gy 2,01 g (84%) bézs-szinl por alak-
jdban kapjuk meg. Ezt azuidn gyorskroma-
togréfidsan, mejd izopropanolbdl tdrténd at-
kristdlyosiléssal tisztitjuk, igy 1,74 g (73%)
aprd, halvénysirga, lemezes kristdlyokbdl dl-
16 anyagot kapunk. O. p.: 113-115¢C.

Lényegében hasonld mddon 4allithatjuk
elé az aldbbi (I) dltaldnos képletli vegyiilete-
ket, ha az 1-3, példaban alkalmazott reagen-
seket a megfeleld Rz, Ra-szubsztlitudlt rea-
gensekkel helyettesitjik:
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Arilcso~ Rz Re Olvadas-
port pont (°C)
4, 2-ClCeHs- -CHs -CHs 138-140
5. 4-ClCeHe- ~CHs -CHs 114-116
6. 4-ClCsHe- ~CHs CiHs 113-115
7. 4-ClCsHa- -CHs n-CsHs 240-250/
/0,55 mm
8. 2,4-ClaCeHs-~ -CHs -CH» 135-137
9. 3,4-ClCéHs- -CHa -~CHs 161-163
10. 2,6-ClaCéHe- -CHs -CHa 115-116
11. 2-FCeHs- -CH: -CHa 106-108
12, 3-FCsHs- ~-CHs -CHs 126-128
13. 4-FCsHs- -CHa -CHs 130-132
14. 2,4-F2CeHa- ~-CHs -CHs 102104
15. 2,6-F2CeHa~ ~CHs -CHs 158-160
16. 3-CFaCeHe- -CH: -CHs 73-75
17, 4-CHsCeHe- ~CHs -CHs 94-96
18, 4-CHaOCeH4— -CHs ~CHjs 96-98
13. 3,4-OCHz- -CHs -CHs 142-144
OCsHa-
20. 4-CH30-3-{n- -CHs -CHs; 95-97
-C4HsO)CsHa~
21, 4-CH30-3- ~CHa -CHs 175-177
(ciklo~
CsHs0)CsHa—
22. 4-ClCeHs- ~Cz:Hs -C:Hs 91-93
23, 4-ClCeHs~ ~CzHs ~CHa 118-120
24. 4-(lerc-bu- ~CHs3 -CHs 160-162
til)~CeHa-

Az 1-3. példaban leirt mdédszerek alkal-
mazdsival tovabbi (I) &ltaldnos képleti ve-
gytletek is eldallithatdk.

Az (1) altaldnos képletd vegyiletek far-
makoldgiai tulajdonsdgai és relativ hatdsosss-
ga a szokasos laboratdriumi mddszerekkel
kénnyen meghatdarozhatdé., Més, a  klinikai
gyakorlatban antidepressziv szerként ismert
anyagokkal dsszehasonlitva kdénnyen megha-~
tarozhaté a gyogyszer adagolasa.

Szokésos vizsgdlat pl. & rezerpin dllal
eldidézett ptdzis (szemhéjcsiingés) prevencio-
ja (megeldzése) egereknél és patkdnyoknal.
Az ilyen vizsgdlatokndl a lemért silyd egere-
ket vagy patkényokat kildn-ktlén (egyeden-
ként) drothidlés ketrecekbe zérjék, és bead-
jak nekik a vizsgdlt gyogyszert vagy csak a
hordozdanyagot.

Meghatarozott idd eltelte utén a patka-
nyoknak szubkutdn, az egereknek pedig int-
ravénasan, egy farki véndba adjdk be a re-
zerpinnek hig ecetsavval készitett oldatst,
Patkényoknal 4 mg/l koncenirdcidju oldatot
alkalmaznak 4 mg/kg-os dozisban, egereknél
az oldat koncentrdcidja 0,2 mg/l, az al-
kalmazott ddézis pedig 2 mg/kg. 90 perc mul-
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va az &allatokat egyenként megvizsgaljik egy
plexi-hengerben, 30 mdsodpercen #at. A plozis
prevencidjit vagy késleltetését akkor tekint-
juk jelentds mértékinek, ha a megfigyelési
id6bdl 50%-nal kevesebbet tesz ki az az ido,
amely alatt az &llat mindkét szeme csukva
van. Az ED5S0 érték itt a vizsgdlt vegyllet-
nek azt a doézisdl jelenti, mely a vizsgalt al-
latok 50%-éndl jelentds mértékben prevental-
ja a plozist.

Az ilyen vizsgélatokban patkinyoknal (a
kezelés eldtt 30 perc iddét alkalmazva) az imi-
pramin ED50 értéke 2,6 mg/kg, mig azonos
kéralmények kozott az  5-(4-klor-fenil)-2,4-
-dimetil-3H-1,2,4-triazol-3-tion ED50 értéke
0,14. Egereknél 60 perces kezelés eldtii ido-
vel az imipramin ED50 értéke 4,1 mg/kg, mig
azonos korilmények koézdlt az 5-(4-klor-fe-
nil)-2,4-dimetil-3H-1,2,4-triazol-3-tion ED50
értéke 0,27. A taldlmdny szerinti eljardssal
elddllithatd vegytletek kozil az egyik legha-
tasosabb az 5-{4-klor-fenil)-2,4-dimetil-3H-
-1,2,4-triazol-3-tion.

Az antidepressziv hatds mérésének egy
masik modszere (lédsd Niemegeers, Carlos, J.
E. "Antagonism of Reserpine - Like Activity"”,
S. Fielding and Lal, Futura, 73-98. oldalak)
az RO-4-1284 &lial eldidézeti hypotermidval (a
rendesnél alacsonyabb testhémérseéklet)
szembeni ellendllis vizsgdlata, mely a kovet-
kezdképpen torténik: Kifejlett egerek sulyat
.lemérik, és knldon-kilédn drothélos ketrecekbe
helyezik Oket. Mérik és feljegyzik mindegyik
egér homérsékletét a végbélben, majd bead-
jék nekik a vizsgdllt gydgyszert vagy hordo-
zoanygol. Egy bizonyos 1idé eltelte ulan
20 mg/kg i. p. (intraperitonealis) dozisban
beadjik az R0O-4-1284 2 mg/ml koncentracio-
ju, desztilldlt vizes oldatat. Ezulan az egere-
ket 30 percre egy hideg (-16 °C-os) helyi-
ségbe viszik &t, majd tovabbi 30 percig szo-
bahdémérsékleten tartjak Sket. Ekkor (tehat
60 perccel az R0-4-1284 beaddsa utan) ismét
feljegyzik mindegyik egér végbelében a mért
(rektalis) homérsékletet. Ilyen korilmények
kozdtt az RO-4-1284 a rektalis homérseklet-
ben 10-12 °C-os csdkkenést ockoz. A kontroll-
ként tizes csoportokban RC0-4-1284-gyel ke-
zelt egerek véghomérsekletébdl nagyszamu
mérés alapjidn egy 100 egérre vonatkozd, u.
n. "térténeti kontroll”-t képeznek. Ezt idérol
idére felijitjdk, oly mdédon, hogy a legrégeb-
bi adatokat Ujabbakkal cserélik ki, Minden
olyan, gyogyszerrel kezelt &llatot, melynek
véghbémérséklete (az R0O-4-1284 beadédsa utédn)
magasabb, mint a tdrténeti kontroll + 2 S. D.
(zstandard deviacio) ugy tekintink, hogy je-
lentds mértékd ellendlléast mutat az RO-4-1284
hypotermikus hatdsaval szemben. Az EDS0
érték itl a vizsgalt vegylletek azon dozisa,
mely a vizagalt &llatok 50%-éban az RO-4-
-1284 Aaltal
jelentds mérték( ellendlldst hoz létre.

60 perces kezelés eldtti idét és a hatla-
sok értékeléséhez a fenti kritériumokat al-

okozoit hypotermiaval szemben .
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kalmazva megallapitottuk, hogy a desipramin
ED50 értéke 0,1 mg/kg i. p.,, az imipraminé
1,8 mg/kg i. p., a Catron-é 0,7 mg/kg i. p.,
az 5-(4-klér-fenil)-2,4-dimetil-3H-1,2,4-1ria-
zol-3-tioné pedig 0,34 mg/kg i. p.

A szokasos laboratériumi modszerekkel
végzetl vizsgilatok, velamint az ismert sze-
rekkel végzett o6sazehasonlithatd vizsgdlatok
alapjan feltételezhetd, hogy a talélmény sze-
rinti eljérassal eldédllitott vegytletek olyan
farmakologiai hatdsokat mutatnak, mint &lla-
ldban az antidepressziv gydgyszerek, tehat
javitjdk a depresszios betegek kedélyallapo-

tat, s igy felhasznédhatdk az endogén dep-
resszioban, més néven pszichotikus wvagy
orecgkori  depresszioban szenvedd betegek

kezelésére. Ilyen felhasznalds esetén az (I)
altaldnos képlett vegylletek hatésa viszony-
lag gyorsan jelentkezik és tartésan fennma-
rad. Ezek a vegylletek antidepressziv hatd-
sukat feltehetéen kb. 0,25-25 mg/testsily-
-kg/nap doézisban fejtik ki, de a pontos do-
zist és adagoldst természelesen befolydsoljdk
olvan - a diagnosztizdld orvos &éltal meghata-
rozott - iényezdk, mint a belegség sulyossé-
ga, a beteg életkora stb. A parenterdlisan
beadott hatdéanyagmennyiségek éltaldban az
oralis dozisok 1/4-éi-1/2-ét teszik ki.

Oralis alkalmazashoz a taldlmdny szerinti
eljarassal eldidlliloit vegyiiletekbdl eldallitha-
1dk szildrd vagy folyékony készitmények, pl.
kapszulak, piruldk, tablették, pasztilldk, po-~
rok, oldatok, szuszpenzidk vagy emulzidk. A
szildrd készitmény egységddzis-forméja lehet
pl. egy egyszer( zselatin-tipusy kapszuls,
mely tartalmaz pl. lubrikidldoszereket és vala-
milyen ineri i6ltdanyagot, mint pl. laktdzt,
szacharozt vagy gabonakeményitét. A tablet-
tdks készitheldk olyan hagyomdnyos tabletia-
-alapanyagokkal, mint amilyen a laktdz, szac-
hardz vagy gabonakeményitd; ezek kombinal-
hatdk koétdanyagokkal is, mint amilyen az
akdcia, gabonakeményitd wvagy zselatin, to-
vébbé deziniegrald szerekkel, mint pl. bur-
gonyakeményitével vagy alginsavval és lub-
rikaloszerekkel, mint pl. sztearinsavval vagy
muagnézium-sztearattal.

Parenterdlis beaddshoz a taldlmény sze-
rinti eljdrassal elddllitott vegytletekbdl vala-
milyen, fiziolégiailag elfogadhatd higitdanyag-
gel és egy gydgyédszati hordozdanyaggal in-
jektald dézisokban oldatot vagy szuszpenzidt
allithatunk eld. A hordozdanyag lehet valami-
lyen steril folyadék, pl. viz, alkoholok, olajok
vagy mas elfogadhatd szerves oldoszerek. A
folyékony készitmény tartalmazhat feliletak-
tiv vagy més, gydgyaszatilag elfogadhatd
adalékanyagokat is. Az ilyen készitmények-
ben alkalmazhald olajok lehetnek kéolaj~-, él-
lati, névényi vagy szintetikus eredetiiek,
mint pl.: féldimogyord-olaj, szdjaclaj vagy
asvanyolaj. Altaldban eldnydsen alkalmazhatd
folyékony hordozdanyagok - kGlondsen in-
jektdld oldatokhoz - a viz, a eds, vizes dext-
réz-oldal és ehhez hasonld cukor-oldatok, az

4.
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etanol és olyan glikolok, mint pl. a propilén~
-glikol, polietilén-glikol vagy 2-pirrolidon.

A taldlmdny szerinti eljirassal eldallitott
vegyuletekbdl készithetiink depdinjekcidkat
vagy beliltethetd készitményekel is, melyeket
ugy kell kialakitani, hogy lehetové tLegyék,
hogy a haldanyag taridésan fejise ki hatasét.
Ezek ugy készllnek, hogy a hatdanyagot
pelletekké, vagyis aprd hengerekké présel-
jok o68ssze, s ezeket szubkutdn vagy intra-—
muszkuldarisan (ltetjik be. A betiltethetd ké-
szitmények tartalmazhatnak inert anyagokat,
pl. Dbioldgiai tUton lebonthatd polimereket
vagy szintetikus szilikonokat, mint pl. a Si-
lastic; a Dow-Corning Corporation szilikonka-
ucsuk gyartmanyét,

Mint sok olyan vegyulletcsoportnal, me-
lyek valamilyen farmakologiai hatdst mutat-
nak, s igy terdpids célokra felhasznalhatdk,
a csoport bizonyos alcsoportjai és bizonyos
egyedei tulajdonsdgaik révén eldnydsebben
alkalmazhatdk., Ezesetben elénydsen alkalmaz-
haték az olyan (I) Altaldnos képletl vegyile-
tek, melyekben

R: és Rq jelentése metil~

vagy etilcso-
pori, az
R szubsztituens jelentése klor-
vagy fluoratom, az
Ra szubsztituens jelentése 1
klor- wvagy fluoratom, mely
eldnydsen a 4-es helyen he-
lyezkedik el vagy az
Ra szubsztituens jelentése 2
klér- vagy 2 fluoratom, elo-
nydsen a 2,4- vagy 2,6-hely-
zetben.
Kilondsen eldnydsen alkalmazhatd ve-

gyiletek a kovetkezdk:
5-(4-klor-fenil)-2,4-dimetil-3H-1,2,4-triazol-3-
~tion,
5-(4-fluor-fenil)-2,4-dimetil-3H-1,2,4-triazol~-
-3-tion,
5—(2-fluor-fenil)-2,4-dimetil-3H~1,2,4~triazol~
-3-tion,
5-{2,6~difluor-fenil)~2,4-dimetil-3H-1,2,4~tria~
zol-3-tion,
5~(3-fluor-fenil)-2,4~-dimetil~3H-1,2,4-triazol-
~3~tion,
5-(4-metil-fenil)~2,4-dimetil-3H-1,2,4-triazol-3-
-tion,
5-(2,4~diklér-fenil)-2,4-dimetil-3H-1,2,4-tria-
zol-3~-tion,
5-(2,4-difluor-fenil)-2,4~dimetil-3H-1,2,4-tria-
zol-3-tion,
5-(3,4-difluor-fenil)-2,4-dimetil-3H~1,2,4~tria-
zol-3-~tion,

A technika allasdbdl ismert 2,4-dimetil-
-5-fenil-3H-1,2,4-triazol-3-tion hasonlé farma-
koldgiai tulajdonsdgokat mutat, mint az (1)
altaldnos keépletl vegyiletek, tehdl ez a ve-
gyulet ugyancsak felhaszndlhatd antidepresz-
sziv gyogyszerkészitmények eldallitdsara. E
kész{tmények Osszelétele és adagoldsa hason-
16 ahhoz, amit a fentiekben az (I) &ltaldnos
képletd 1j vegytletekre vonatkozdan leir-
tunk.
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljirds olyan (I} &ltaldnos képletd
vegylletek és taulomerjeik elddllitdsdra, ahol
a képletben

R jelentése  halogénatom, 1-6
szénatomszdmu alkil-, max. 6
szenatomszamu alkoxi- vagy

cikloalkoxi-, metilén-dioxi~
__vagy trifluor-metil-csoport,
n jelentése 1 vagy 2,

Rz és R jelentése egymésidl flggetle-
nil 1-6 szénatomszdmi alkil-
csoport, )

azzal jellemezve, hogy egy (VI) 2ltaldnos

képleti benzoil-tioszemikarbazidot - ahol

R és n jelentése a fenti és

0 jelentése a fenil-csoportbdl n
szému hidrogén eltdvolitdsaval
keletkezd molekularész -

ciklizdlunk.
2. Az 1. igénypont szerinii eljiras, azzal
jellemezve, hogy a (VI) 4dlialdnos képletd

kozbensd lerméket alkalmas olddszerben, va-
lamilyen bazis jelenlétében melegitéssel cikli~-
zaljuk.

3. A 2. igénypont szerinti eljdrés, azzal
jellemezve, hogy bazisként valamilyen vizes
kdzegl bazist alkalmazunk.

4. A 3. igénypont szerinti eljdrds, azzal
jellemezve, hogy a reakcidelegyet kb. annak
visszafolyasi hémérsékletén melegitjik.

5. Az 1-4. igénypontok barmelyike sze-
rinti eljdrds 5-(4-klor-fenil)-2,4-dimetil-3H~
-1,2,4-triazol-3-tion elddllitédsdra, azzal jelle-
mezve, hogy (VI) képleth vegytletként 1-(4-
~-klor-benzoil)~2,4~dimetil  iioszemikarbazidot
alkalmazunk.

6. Az 1. igénypont szerinti eljdrds olyan
(I) altaldnos képletl vegytiletek eldallitdsara,
melyekben R jelentése kléraiom, Rz, R4 és n
jelentése az 1. igénypont szerinli, azzal jel-
lemezve, hogy a megfeleld kiindulési vegylG-~
leteket alkalmazzuk.

7. Az 1. igénypont szerinti eljiras olyan
(I) allalanos képletll vegyuletek eldallitéséra,
melyekben Rz, é8 Ri jelentése metilcsoport, R
és n jeleniése az 1. igénypont szerinti, azzal
jellemezve, hogy a megfeleld kiinduldsi ve-
gylileteket alkalmazzuk.

8. A 2. igénypont szerinti eljéréds olyan
(I) altaldnos képletli vegyilletek eldsllitdséra,
melyekben R jelentése kldoratom, Rz, Rs és n
jelentése az 1. igénypont szerinti azzal jelle-
mezve, hogy a megfeleld kiinduldsi vegylle~-
teket alkalmazzuk. .

9. A 2. igénypont szerinti eljérds olyan
(I) éltaldnos képletll vegyuiletek elddllitdsdra,
melyekben R jelentése fluoratom, Rz, R« és n
jelentése az 1. igénypont szerinti azzal jelle-
mezve, hogy =a megfeleld kiinduldsi vegyile~
teket alkalmazzuk.

10. A 4. igénypont szerinti eljérds olyan
(1) altalanos képletl vegyiletek eléallitdssra,
melyekben n jeleniése 1, Rz, R« valamint R

5.
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az l. igénypont szerinti cgyértéki csoporlo- melyekben n jelentése 1, Rz, R¢ valamini R

kat jelenti, azzal jellemezve, hogy a megfele- az 1. igénypont szerinti egyértéki csoporto-

16 kiinduldsi vegylleteket alkolmazzuk. kut jelenli, azzal jellemezve, hogy a megfele-
11, A 1. igénypont szerinti cljaris olyan 15 kiindulasi vegytleteket alkalmazzuk.

(1) dltaldnos képlelhd vegyiiletek eloallitdséra,

1 lap képletekhkel

A kiadasért felel a Kozgazdasagi és Jogi Kényvkiadd igazgatdja

v 89.1205.66-4 Alfoldi Nyomda Debrecen - Felelds vezetd: Benkd Istvén vezérigazgatd
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Nemzetkdzi osztélyozés:
C 07 D 249/12

A 61 X 31/41
. N—N —R;
R !
| r@AT /ks (1)
Ry
Reakciovazlat
, S
otdoszer
(A) R;NHNH,, + R4yNCS ———= R, NHC-NR ,~NH,
(n) ) (\v)
‘ S
oldoszer [ I
(B)(V)+RfdYcoct R,£ ¥ C-NHNR - CNHR 4

(V) - (Vi)

(C)(V1) + NaHCO, - (1)
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