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A 1aldlmény targya eljards a (II) 4ltalanos képletd
szulfonil-fenil-alkil-aminok, gyégyészatilag elfogad-
hat6, bazisokkal képzett s6ik, és amennyiben a ve-
gyiiletek hidroxil- és karboxilcsoportot tartalmaznak
laktonjaik — a képletben

Ri halogén-fenil-, fenil-, dihalogén-fenil-, alkoxi- _
fenil-, alkilg-feni]-, alkil-, hidroxi-fenil-, ciano-fenil-, Ri 50;_"[;1—8 @ A (“ )
alkanoil- amino-fenil-, halogén-bifenil-, naftil-, triflu- R
or-metil-fenil-, cikloalkil-, di(alkoxi)-fenil-, azido-fe- 2
nil-, nitro-fenil-, alkanoil-fenil-, halogén-fenil-alkil-,
halogén-fenil-alkenilcsoport,

R7 hidrogénatom, benzil-, alkil-, halogén-cinnamil-,
alkanoil-, benzoil-, halogén-benzoil-csoport,

B alkiléncsoport,

A alkil-, alkenil-, formil-, alkil-, formil-, alkil-kar-
bonil-, alkenil-, hidroxi-, alkil-, karboxi-, alkil-, al-
kil-karbonil-oxi-, alkil-, 1-benzoil-oxi-, alkil-, halo-
gén-alkil- vagy

A -D-R3 4ltalinos képletii csoport, amelyben D
-C(=0)- képletd csoport vagy -CH(OH)- képleti cso-
portot képvisel, és

R3 alkil-, tetrazolil-amino-karbonil-alkil vagy hid-
roxi-alkil-csoport.

Az (] vegyiiletek olyan gy6gyszerkészitmények
hatéanyagaiként hasznalhaték fel, amelyek elsGsorban
megndvekedett trombocitaaggregécié vagy a vesemii-
kodés megvialtozasa kovetkeztében fellépd megbete-
gedések kezelésére alkalmazhatok.

A leirds terjedelme: 16 oldal, 1 dbra
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részletekben hozzdadunk 260 g (1,95 mél) alumini-
um-trikloridot, jeges hfités kozben még 5 Orat ke-
verjiik, majd jégre ontjikk. A szerves fazist elvilaszt-
juk, a vizes fAzist metilén-kloriddal extrahiljuk, a
metilén-kloridos oldatot egyesitjitk a tetraklér-etdnos
oldattal és kétszer mossuk vizzel. Nétrium-szulféttal
széritjuk, vakuumban bepéroljuk és a maradékot etil-
acetat és ligroin elegyébdl étkristdlyositjuk. Kiterme-
lés: 96,1 g (az elméleti 73%-a) 4-propionil-N-acetil-
fenetil-amin, amelynek olvadaspontja 94,5-95 °C.

60,0 g (273 millim6l) 4-propionil-N-acetil-fenetil-
amin és 500 ml 4 n sésavoldat keverékét 10 6rit
melegitjik forrdsban levé vizfiird6n, majd vikuumban
bepdroljuk és etanolbdl atkristilyositjuk. Kitermelés:
41,8 g (az elméleti 82%-a) 4-propionil-fenetil-amin-
hidroklorid, amelynek olvadispontja 223-224 °C.

A kiindulasi anyagként szolgdlé 4-butiroil-fenetil-
amint analég médon, a koévetkez§ koztitermékeken
keresztiil 4llitjuk eld:

4-butiroil-N-acetil-fenetil-amin kitermelés: az el-
méleti 87%-a; olvadaspont: 99-101 °C (vizbdl kris-
talyositva);

4-butiroil-fenetil-amin Kitermelés: az elméleti
89%-a; a hidroklorid olvadaspontja: 228-231 °C.

2. példa

4-brém-benzolszulfonsav-{4-(1-hidroxi-etil)-fenetil-
-amid] elbdllitdsa

11,4 g (29,8 millim6l) 4-brém-benzolszulfonsav-
(4-acetil-fenetilamid)-ot feloldunk 40 ml metanol és
100 ml etanol keverékében és 0 °C-on részletekben
hozzdadunk 0,85 g (22,4 millimd6l) natrium-bér-hid-
ridet. Az elegyet ezutin szobahSmérsékleten keverjitk
2 6rat, vakuumban bepédroljuk, a maradékhoz hig
s6ésavoldatot adunk, metilén-kloriddal kirdzzuk és a
metilén-kloridos fazist nitrium-szulféttal sz4ritjuk. Ez-
utédn bepéroljuk és a maradékot toluolb6! étkristalyo-
sitjuk.

Kitermelés: 10,4 g (az elméleti 91%-a); olvadis-
pont: 125-127 °C.

A leirttal analég médon allithatjuk el§ a kovetkezd
vegylileteket is:

5-[4-(2-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil}-
-5-hidroxi-pentansav- etilészter kitermelés: az elméleti
74%-a; olvadispont: 89-90 °C (toluol és ligroin
elegyébdl kristilyositva), (5-[4-(2-(4-kl6r- benzolszul-
-fonil-amino)-etil)-fenil}-5-oxo-penténsav-etilészterbdl
elGallitva);

4-ki6r-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-etil)-benzil-
-amid] kitermelés: az elméleti 85%-a; olvadéspont:
103-104 °C (toluolbdl kristdlyositva);

benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-etil)-fenetilamid)
kitermelés: az elméleti 64%-a; olvadaspont: 98-100 °C
(toluolbél kristélyositva);

4-ki6r-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-etil)-fenetil-
-amid] kitermelés: az elméleti 82%-a; olvadispont:
105-107 °C (toluolbél kristilyositva);

3,4-dikl6r-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-etil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 96%-a; olvadéspont:
108-109 °C (heptén és toluol elegyébdl kristalyositva);

4-fluor-benzolszulfonsav-[{4-(1-hidroxi-etil)-fenetil-
-amid] kitermelés: az elméleti 73%-a; olvadéspont:
99 °C (etil-acetatb6l kristdlyositva);

4-metoxi-benzolszulfonsav-{4-(1-hidroxi-etil)-fene-
til-amid] kitermelés: az elméleti 73%-a; olvadispont:
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84-85 °C (toluolbol kristdlyositva); és a megfeleld
benzolszulfonsav-(4-propionil-fenetilamid)-okbdl  a
kovetkez8 vegyiileteket:
4-kl6r-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-propil)-ben-
zil-amid] kitermelés: az elméleti 48%-a; olvadéspont:
102-103 °C (toluolbdl kristdlyositva);
benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-propil)-fenetilamid]
kitermelés: az elméleti 62%-a; olvadaspont: 107 °C
(etil-acetatb6l] kristalyositva);
3-kl6r-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-propil)-fene-
tilamid] kitermelés: az elméleti 95%-a; mézszerd
termék, torésmutaté n20p
4-k16r-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-propil)-fene-
tilamid] kitermelés: az elméleti 62%-a; olvadispont:
135-136 °C (toluolbél kristalyositva);
4-brém-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 96%-a; olvadispont:
148-149 °C (etanolbdl kristdlyositva).

A megfelel6 benzolszulfonsav-(4-butiroil-fenetil-
amid)-okb6l analég médon 4llithaték el§ a kovetkezd
vegyiiletek:

benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-butil)-fenetilamid]
kitermelés: az elméleti 73%-a; olvadaspont: 107-
108 °C (vizes etanolbdl kristdlyositva);

4-k16r-benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-butil)-fene-
til-amid} kitermelés: az elméleti 90%-a; olvaddspont:
127-128 °C (toluolbél kristilyositva);

4-kl6r-benzolszulfonsav-[3-(4-(1-hidroxi-butil)-fe-
-nil)-propilamid]} kitermelés: az elméleti 95%-a; ol-
vadéspont: 78-79 °C (heptdn és toluol elegyébdl
kristdlyositva).

3. példa

Benzolszulfonsav-[4-(n-propil)-fenetilamid] elédlli-
tdsa

a) 4-(n-propil)-N-acetil-fenetil-amin elddllitdsa

4-propionil-N-acetil-fenetil-amin metanolos oldat4t
szobahdmérsékleten és 1égkori nyomdéson rézéedény-
ben hidrogénezziik szénhordozés pallddiumkataliz4tor
jelenlétében, majd a terméket leszivatjuk, vdkuumban
bepéroljuk és kvantitativ kitermeléssel 4-(n-propil)-
N-acetil-fenetil-amint kapunk, amelynek olvaddspont-
ja 52 °C.

b) 4-(n-propil)-fenetil-amin elbdllitdsa

9,3 g (45 millimél) 4-(n-propil)-N-acetil-fenetil-
amin, 68 ml 2 n néitrium-hidroxid oldat és 40 ml
etanol keverékét visszafolyaté hdtd alatt forraljuk
20 6rat, majd lehdtjik és sésavval megsavanyitjuk.

Ezutin az etanolt ledesztilldljuk és a vizes fézist
etil-acetéttal extrahdljuk, kélium-hidroxiddal erdsen
megligositjuk, éterrel tobbszor extrahdljuk, az egye-
sitett éteres fazisokat kélium-hidroxiddal széritjuk és
bepéroljuk. 4,6 g (az elméleti 62%-a) olajos terméket
kapunk, amelyet a kovetkezd reakciéban tovabbi tisz-
titds nélkiil hasznilunk fel.

¢) Benzolszulfonsav-[4-(n-propil)-fenetilamid els-
dlittdsa

A b) 1épésben kapott terméket az 1. példéban leirt
médon reagéliatjuk benzolszulfonil-kloriddal; szinte-
len olajat kapunk az elméleti 66%-énak megfelels
kitermeléssel.

Tomegspektrum: MG 303,4

IR-Maximumok: 3280, 1322, 1155 cm'!.
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IH-NMR, 300 MHz (DsDMSO): delta (ppm)=7,5-
7.9, 710-7,1, 2,95, 2,63, 2,49, 1,56, 0,88.

4.példa

4-Klér-benzolszulfonsav-{4-(1-propenil)-fenetil-
-amid] elddllitdsa

a) 4-klor-benzolszulfonsav-[4-(1-klor-propil)-
~fenetil-amid] elbdllitdsa

26,7 g (75,4 mmél) 4-kl6r-benzolszulfonsav-[4-(1-
hidroxi-propil)-fenetilamid], 200 ml metilén-klorid és
100 ml tdmény sésav keverékét erSteljesen keverjiik
1 6ra hosszat, majd vizzel higitjuk és a diklér-me-
tilénes fazist elvédlasztjuk, vizzel és nétrium-hidro-
gén-karbonat oldattal mossuk, nétrium-szulfattal sza-
ritjuk és bepéaroljuk; a 90-91 °C olvadéspontii ve-
gyiiletet kvantitativ kitermeléssel kapjuk.

b) 4-klér-benzolszulfonsav-{4-(1-propenil)-fenetil-
amid] elédllitdsa

Az a) lépésben kapott termék 1,86 g-jat (5 mmol)
nitrogénaramban 150 °C-ra hevitjiik, amig a hidro-
gén-klorid fejl6dés alabbhagy. Ezutdn az anyagot
metilén-kloridban felvessziik, Kieselgel-lel dsszeke-
verjiik, leszivatjuk és beparoljuk. A maradékot tolu-
olban oldjuk és rovid Kieselgel-oszlopon kromatog-
rafaljuk. Kitermelés: 1,04 g (az elméleti 62%-a);
olvadispont: 149-150 °C.

Analég médon éllithatjuk els a kovetkezd vegyii-
leteket is:

benzolszulfonsav-[4-(1-kl6r-propil)-fenetilamid}]

kitermelés: az elméleti 96%-a; olvadaspont: 56—
57 °C; és ebbdl benzolszulfonsav-[4-(1-propenil)-fene-
til-amid]

kitermelés: az elméleti 65%-a; olvadaspont: 40—
43 °C; tovdbbi 4-brém-benzolszulfonsav-[4-(1-kl6r-
propil)-fenetilamid]

kitermelés: az elméleti 96%-a; olvadaspont: 83-
85 °C; és ebbll 4-brém-benzolszulfonsav-[4-(prope-
nil)-fenetilamid]

kitermelés: az elméleti 34%-a; olvaddspont: 153-
155 °C.

5. példa

4-kior-benzolszulfonsav-(4-formil-fenetilamid) eld-
dllitdsa

11,0 g (33,8 millim6l) 4-klér-benzolszulfonsav-{4-
(hidroxi-metil)-fenetilamid], 250 ml metilén-klorid és
30 g aktiv mangin-dioxid keverékét 5 6rit keverjikk
szobah6mérsékleten, majd a mangén-dioxidot leszi-
vatjuk és a sziirletet bepéroljuk. Kitermelés: 10,3 g
(az elméleti 94%-a); olvaddspont: 127-128 °C.

Egy misik oxid4ciés médszert hasznéltunk a 4-
kl6r-benzolszulfonsav-[4-(3-oxo-propil)-fenetil-amid]
elGéllitdsara.

12,8 g (59,4 millim6l) piridinium-kl6r-kromat 250
ml metilén-kloriddal készitett oldatdhoz szobah6mér-
sékleten keverés kozben hozzdadunk 14,0 g (39,6
millimé6l) 4-klér-benzolszulfonsav-{4-(3- hidroxi-pro-
pil)-fenetilamid]-ot, még 1 6rat keverjik és az oldatot
leontjiik a fel nem oldédott részrGl. A metilén-kloridos
fazist rovid Kieselgel oszlopon kromatografiljuk me-
tilén-kloriddal eludlva és bepéroljuk. Kitermelés: 10,8
g (az elméleti 78%-a); olvadispont: 65-66 °C, az
oxim olvaddspontja: 156-158 °C (toluolb6l kris-
talyositva).
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6. példa

4-klér-benzolszulfonsav-{4-(3-oxo-but-1-enil)-
-fenetilamid] el8éllitdsa

3,2 g (10 millimé1) 4-klér-benzolszulfonsav-(4-for-
mil-fenetilamid), 50 ml abszoliit toluol és 3,2 g (10
millim6l) 1-trifenil-foszforanilidén-2-propanon keve-
rékét visszafolyatd hiit§ alatt forraljuk S5 érat, majd
lehdtjiik, Kieselgel-lel osszekeverjik és leszivatjuk.
A szlrletet beparoljuk és Kieselgel-en oszlopkroma-
tografidsan tisztitjuk metilén-kloriddal eludlva. Kiter-
melés: 1,3 g (az elméleti 36%-a); olvadaspont: 111-
113 °C.

7. példa

3-(trifluor-metil)-benzolszulfonsav-[4-(2-hidroxi-
-etil)-fenetilamid] elbdllitdsa

a) 3-(trifluor-metil)-benzolszulfonil-kloridot 4-(2-
amino-etil)-fenil-ecetsav-etilészterrel reagiltatva az 1.
példaban leirttal analég médon 4-(2-(3-(trifluor-me-
til)-benzolszulfonil-amino)-etil}-fenil-ecetsav-etil-ész-
tert kapunk az elméleti 76%-dnak megfeleld kiter-
meléssel; olvadaspontja 95-97°C (etil-acetatbdl kris-
talyositva). Az ebbdl a vegyliletbd! hidrolizissel eld-
allitott sav olvadaspontja 119-120 °C (toluolbdl kris-
talyositva).

b) 092 g (24 millim6l) litium-alandt 300 ml
abszolit éterrel készitett szuszpenzifjiba szobahd-

mérsékleten belecsopogtetjik 10,0 g (24 millimél) .

4-[2-(3-(trifluor-metil)-benzolszulfonil-  amino)-etil]-
fenil-ecetsav-etilészter 200 ml dietil-éterre!l készitett
oldatit, és ezutin az elegyet visszafolyaté hitd alatt
forraljuk 3 6rat. A maradék kiindulasi anyagot jég-

hideg hig ecetsavval elbontjuk, az éteres fazist el- . »

vilasztjuk, a vizes fazist dietil-éterrel kirdzzuk, az

éteres fazisokat egyesitjik és nitrium-szulfattal szé- . -
ritjuk, bepéroljuk és a szildrd maradékot toluolb6l ..

atkristalyositjuk.

A cim szerinti vegyiilet kitermelése 7,6 g (az

elméleti 85%-a); olvaddspontja 70-72 °C.

Ha a megfeleld benzoesav-etilésztereket a leirttal
analég médon redukiljuk, példaul a kovetkez$ ve-
gyuleteket éllithatjuk eld:

4-ki6r-benzolszulfonsav- [4-(hidroxi-metil)-fenetil-
amid] kitermelés: az elméleti 85%-a; olvadaspont:
142-143 °C (toluol és etanol elegyébdl kristilyositva);

4-kl6r-benzolszulfonsav- [4-(5-hidroxi-pentil)-fene-
tilamid] kitermelés: az elméleti 59%-a; olvadaspont:
80-82 °C; el6illitdsa 5-[4-(2-(4-klér-benzolszulfonil-
amino)-etil)-fenil]-valeridnsav-etilészterbdl (szintelen
olaj), amelyet az 1. példaban leirttal analég médon
4-kl6r-benzolszulfonil-kloridb6l  és  5-[4-(2-(amino-
etil))-fenil]-valeridnsav-etilészterbsl az elméleti 89%-
énak megfeleld kitermeléssel 4llitottunk el5; -

4-klor-benzolszulfonsav- [4-(2-hidroxi-etil)-benzil-
amid] kitermelés: az elméleti 61%-a; olvadéispont:
125-127 °C (toluol és etanol elegy€bd! kristalyositva);
eléallitasa  4-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino-metil)-fe-
nil-ecetsav-etilészterbSl (olvaddspontja 95-96 °C to-
luolbdl kristilyositva), amelyet az 1. példaban leirttal
anal6g moédon 4-kl6r-benzolszulfonil-kloridbdl és 4-
(amino-metil)-fenil-ecetsav-etilészterbdl allitottunk el
az elméleti 81%-4nak megfeleld kitermeléssel;

benzolszulfonsav-[4-(2-hidroxi-etil)-fenetilamid]
kitermelés: az elméleti 95%-a; olvaddspont: 70-72.°C;
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el6allitdsa 4-[2-(benzolszulfonil-amino)-etil]-fenil-
ecetsav-etilészterbSl (szintelen olaj), amelyet az 1. pél-
déban leirttal analég médon benzolszulfonil-kloridbél
és 4-(2-amino-etil)-fenil-ecetsav-etilészterbsl 4llitot-
tunk el5 az elméleti 87%-4nak megfelel§ kitermeléssel,
4-klé6r-benzolszulfonsav- [4-(2-hidroxi-etil)-fenetil-
amid] kitermelés: az elméleti 78%-a; olvadéspont:
84-86 °C (toluolbdl kristdlyositva); elSallitisa 4-[2-
(4-k16r-benzolszulfonil-amino)-etil}- fenil-ecetsav-etil-
észterbSl (olvaddspontja 93-95 °C heptén és toluol
elegyébdl kristilyositva), amelyet az 1. példdban le-
irttal analég médon, 4-klér-benzolszulfonil-kloridbol
és 4-(2-amino-etil)-fenil-ecetsav-etilészterbsl, az el-
méleti 84%-4nak megfeleld kitermeléssel 4llitottunk
eld;
4-fluor-benzolszulfonsav-{4-(2-hidroxi-etil)-fenetil-
amid] kitermelés: az elméleti 81%-a; olvadéspont:
78-80 °C (toluolbdl kristilyositva); elSallitisa 4-[2-
(4-fluor-benzolszulfonil- amino)-etil-fenil-ecetsav-eti-
lészterbdl (olvaddspontja 79-81 °C etil-acetatbdl kris-
talyositva), amelyet az 1. példiban leirttal analég
médon, 4-fluor-benzolszulfonil-kloridb6l és 4-(2-ami-
no-etil)-fenil-ecetsav-etilészterbdl Allitottunk eld az
elméleti 87%-anak megfeleld kitermeléssel;
4-metoxi-benzolszulfonsav- [4-(2-hidroxi-etil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 58%-a; olvadéspont:
87-89 °C (toluolbdl kristdlyositva); elSallitdsa 4-[2-
(4-metoxi-benzolszulfonil- amino)-etil}-fenil-ecetsave-
tilészterbdl (olvadispontja 85-87 °C), amelyet az 1.
példdban leirttal analég médon Allitottunk el6 4-
metoxi-benzolszulfonil-kloridb6] és 4-(2-amino-etil)-
fenil- ecetsav-etilészterbdl, az elméleti 87%-4nak meg-
felels kitermeléssel;
4-izopropil-benzolszulfonsav-  [4-(2-hidroxi-etil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 92%-a; olvadis-
pont: 81-82 °C (toluolbél kristalyositva); eld4llitdsa
4-[2-(4-1zopropil-benzolszulfonil- - amino)-etil]-fenil-
ecetsav-etilészterbdl (olvadédspontja 65-67 °C izopro-
panolbdl kristélyositva), amelyet az 1. példaban leirttal
analég moédon, 4-izopropil-benzolszulfonil-kloridbél
és 4-(2-amino-etil)-fenil-ecetsav-etilészterbdl allitot-
tunk el§ az elméleti 72%-4nak megfelel§ kiterme-
léssel.
A megfelel6 3-fenil-propionsavészterekbsl anal6g
mddon 4llithatdk el6 a kovetkezd vegyiiletek:
4-k16r-benzolszulfonsav- [4-(hidroxi-pentil)-fenetil-
amid] kitermelés: az elméleti 59%-a; olvadaspont:
80-82 °C; elBallitisa 5-[4-(2-(4-kl6r-benzolszulfonil-
amino)-etil]-fenil]-valeridnsav-etilészterb8l (szintelen
olaj), amelyet az 1. példdban leirttal analég médon,
4-kl6r-benzolszulfonil-kloridb6l  és  5-[4-(2-amino-
etil)-fenil]-valeridnsav-etilészterbsl A4llitottunk el8 az
elméleti 89%-4nak megfeleld kitermeléssel;
4-k16r-benzolszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-ben-
zilamid] kitermelés: az elméleti 74%-a; olvadéspont:
92-94 °C (toluolbdl kristalyositva); eléallitdsa 3-[4-
(4-kl6r-benzolszulfonil-amino-  metil)-fenil]-propion-
sav-etilészterbdl (olvadispontja 93-94 °C toluolbél
kristdlyositva), amelyet az 1. példiban leirttal analg
médon allitottunk el§ 4-klér-benzolszulfonil-kloridb6l
és 3-[4-(amino-metil)-fenil]-propionsavészterbdl az el-
méleti 71%-4nak megfelels kitermeléssel;
4-fluor-benzolszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 90%-a; olvad4spont:
77-79 °C (toluolbbl kristdlyositva); el64llitdsa 3-[4-
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(2-(4-fluor-benzolszulfonil-  amino)-etil]-fenil}-propi-
onsav-etilészterb8l (olvadispontja: 52-54 °C toluol
és ciklohexén elegyébd] kristilyositva), amelyet az
1. példaban leirttal analég médon 4-fluor-benzilszul-
fonil-kloridbél és 3-[4-(amino-etil)-fenil)-propionsav-
etilészterbdl 4llitottunk el6 az elméleti 85%-anak
megfeleld kitermeléssel;

4-klér-benzolszulfonsav-  [4-(3-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 75%-a; olvadaspont:
85-86 °C (heptdn és butil-acetit elegyéb6l kris-
talyositva); elSéllitdsa 3-[4-(2-(4-kl6r-benzolszulfonil-
amino)-etil)-fenil]-propionsav-etilészterb6l  (olvadas-
pontja 65 °C heptan és toluol elegyébdl kristélyositva);

3-kl6r-benzolszulfonsav-  [4-(3-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 74%-a; olvadaspont:
84-86 °C (heptin és toluol elegyéb8l kristalyositva);
el6allitdsa 3-[4-(2-(3-klér-benzolszulfonil-amino)-
etil)-feni!]-propionsav-etilészterbdl (olvadaspontja 55—
57 °C), amelyet az 1. példaban leirttal analég médon,
3-klér-benzolszulfonil-kloridbél  és  3-[4-(2-amino-
etil)-fenil)-propionsav-etilészterb8l éllitottunk els az
elméleti 94%-4nak megfelel6 kitermeléssel;

3-(trifluor-metil)-benzolszulfonsav-  [4-(3-hidroxi-
propil)-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 74%-a;
olvadaspont: 64-65 °C (ligroin és toluol elegyébdl
kristilyositva); elallitdsa 3-[4- (2-(3-{trifluor-metil }-
benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil}- propionsav-etilész-
terb8l (olvaddspontja 40-41 °C ligroinbdl kris-
tilyositva);

metanszulfonsav-[4-(3-hidroxi-propil)-fenetilamid]
kitermelés: az elméleti 67%-a; olvaddspont: 81-
82 °C (vizbdl kristalyositva); eld4llitdsa 3-[4-(2-(me-
tanszulfonil-amino)-etil)-fenil}- propionsav-etilészter-
b6l (olvadéspontja 55-56 °C dietil-éterbdl kris-
talyositva), amelyet az 1. példédban leirttal anal6g
médon, metdnszulfonil-kloridb6l  és  3-[4-(2-amino-
etil)-fenil]-propionsav-etilészterbdl - 4llitottunk el az
elméleti 78%-4nak megfeleld kitermeléssel;

n-hexénszulfonsav-  [4-(3-hidroxi-propil)-fenetil-
amid] kitermelés: az elméleti 69%-a; olvadaspont:
83-84 °C (vizb6l kristalyositva); eldéllitasa 3-[4-(2-
(n-hexédnszulfonil-amino)-etil)-fenil]- propionsav-etil-
észterb8l (olvadaspontja 60-61 °C vizbsl kris-
tilyositva, amelyet az 1. példdban leirttal analég
médon, n-hexénszulfonil-kloridbél és 3-[4-(2-amino-
etil)-fenil]-propionsav-etilészterb6l 4llitottunk el6 az
elméleti 84%-anak megfeleld kitermeléssel;

ciklohex4nszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-fenetil-
amid] kitermelés: az elméleti 87%-a; olvadispont:
85-86 °C (toluolb6l kristilyositva); elGallitdsa 3-[4-
(2-(ciklohex#nszulfonil-amino)- etil)-fenil]-propion-
sav-etilészterbd] (szintelen olaj), amelyet az 1. pél-
déban leirttal analég médon ciklohexénszulfonil-klo-
ridb6l és 3-[4-(2-amino-etil)-fenil)-propionsav-etilész-
terbd] éllitottunk el az elméleti 73%-4nak megfelels
kitermeléssel.

A megfeleld 4-fenil-vajsav-etilészterekbdl analog
médon 4llithaték el6 a kovetkezd 4-(hidroxi-butil)-
fenil-szdrmazékok:

4-fluor-benzolszulfonsav- [4-(4-hidroxi-butil)-fene-
tilamid] kitermelés: az elméleti 75%-a; olvadéspont:
82-84 °C (toluolb6l kristdlyositva); elGallitasa 4-[4-
(2-(4-fluor-benzolszulfonil- amino)-etil)-fenil]-vajsav-
etilészterbsl (szintelen olaj), amelyet az 1. példéban
leirttal analég moédon, 4-fluor-benzolszulfonil-klorid-
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b6l és 4-[4-(2-amino-etil)-fenil]-vajsav-etilészterbsl
sllitottunk el6 az elméleti 92%-4nak megfelelS ki-
termeléssel;

3-kl6r-benzolszulfonsav- [4-(4-hidroxi-butil)-fene-
tilamid] kitermelés: az elméleti 84%-a; olvadaspont:
85-86 °C (heptén és toluol elegyébdl kristélyositva);
el64llitasa 4-[4-(2-(3-klér-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-vajsav-etilészterb6l  (olvaddspontja 34~
36 °C, viasz-szerfl), amelyet az 1. példiban leirttal
analég médon, 3-kl6r-benzolszulfonil-kloridb6l és 4-
[4- (2-amino-etil)-fenil]-vajsav-etilészterbs] 4llitottunk
el§ az elméleti 92%-dnak megfelel kitermeléssel;

4-k16r-benzolszulfonsav- [4-(4-hidroxi-butil)-fene-
tilamid] kitermelés: az elméleti 87%-a; olvadaspont:
83-85 °C (heptén €s toluol elegyébdl kristalyositva);
elSéllitisa  4-[4-(2-(kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-
fenil]-vajsav-etilészterbdl (olvaddspontja 55-58 °C),
amelyet az 1. példdban leirttal analég médon &lli-
tottunk el6 4-kl6r-benzolszulfonil-kloridbél és 4-[4-
(2-amino-etil)-fenil}-vajsav-etilészterb6l, az elméleti
91%-4nak megfelel§ kitermeléssel;

3,4-diklér-benzolszulfonsav-  [4-(4-hidroxi-butil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 71%-a; olvadis-
pont: 95-97 °C (heptin és toluol elegyébsl kris-
talyositva); elSillitdsa 4-[4-(2-(3,4-dikl6r-benzolszul-
fonil-amino)-etil)-fenil]-vajsav-etilészterbdl (olvadss-
pontja 70-73 °C), amelyet az 1. példdban leirttal
anal6g médon, 3,4-dikl6r-benzolszulfonil-kloridb6l és
4-[4-(2-amino-etil)-fenil]-vajsav-etilészterbl  Allitot-
tunk eld az elméleti 86%-4nak megfelels kiterme-
Késsel;

4-brém-benzolszulfonsav-  [4-(4-hidroxi-butil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 89%-a; olvaddspont:
84-85 °C (heptén é&s toluol elegyébdl kristalyositva);
elgéllitdsa  4-[4-(2-(4-brém-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-vajsav-etilészterb6l  (olvaddspontja 63—
64 °C), amelyet az 1. példaban leirttal analég médon,
4-brém-benzolszulfonil-kloridb6l és 4-[4-(2-amino-
etil)-fenil]-vajsav-etilészterbSl A4llitottunk el§ az el-
méleti 90%-4nak megfelel§ kitermeléssel;

4-hidroxi-benzolszulfonsav- [4-(4-hidroxi-butil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 63%-a; olvadéspont:
111-112 °C (toluolb6l kristalyositva); el6allitdsa 4-
[4-(2-(4-hidroxi-benzolszulfonil-  amino)-etil)-fenil]-
vajsav-etilészterbdl (szintelen olaj, amelyet az 1. pél-
déban leirttal analég mé6don, 4-hidroxi-benzolszulfo-
nil- kloridbél és 4-[4-(amino-etil)-fenil]-vajsav-etilész-
terbd] allitottunk el§ az elméleti 86%-anak megfeleld
kitermeléssel;

4-kl6r-benzolszulfonsav- [3-(4-(4-hidroxi-butil)-fe-
nil)-propilamid] kitermelés: az elméleti 81%-a; olva-
déspont: 95-97 °C (toluolb6l kristélyositva); el64lli-
tdsa 4-[4-(3-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-propil)-fe-
nil]-vajsav-etilészterbSl (olvadaspontja 71-73 °C hep-
tdn és toluol elegyébdl kristilyositva), amelyet az 1.
példaban leirttal analég médon, 4-klér-benzolszulfo-
nil-kloridb6l és 4-[4-(3-amino-propil)-fenil]-vajsav-
etilészterbGl éllitottunk eld az elméleti 92%-&nak
megfeleld kitermeléssel;

3-(trifluor-metil)-benzolszulfonsav-  [4-(4-hidroxi-
butil)-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 97%-a; ol-
vadaspont: 72-73 °C (ligroin és toluol elegyébdl
kristalyositva); 4-[4-(2-(3- {trifluor-metil }-benzolszul-
fonil-amino)-etil)-fenil]-vajsav-etilészterb8l (szintelen
olaj), amelyet az 1. példdban leirttal analég médon,
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3-(trifluor-metil)-benzolszulfonil-kloridbél és 4-[4-(2-
amino-etil)-fenil]-vajsav-etilészterb6l allitottunk els az
elméleti 92%-4nak megfelel6 kitermel€ssel;
3-metoxi-benzolszulfonsav- [4-(4-hidroxi-butil)fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 77%-a; szintelen
olaj, amelynek térésmutat6ja: n20p=1,5591; elallitssa
4-[4-(2-(3- metoxi-benzolszulfonil- a.mmo)-etll)-feml]
vajsav-etilészterb8l (szintelen olaj), amelyet az 1.
példéban leirttal analég médon, 3-metoxi-benzolszul-
fonil-kloridbél  és 4-[4-(2-amino-etil)-fenil]-vajsav-
etilészterbl 4llitottunk el az elméleti 92%-4nak
megfeleld kitermeléssel;
3,4-dimetoxi-benzolszulfonsav-[4-(4-hidroxi-butil)-
-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 79%-a; olvadas-
pont: 107-109 °C (etil-acetatbél kristlyositva); el6-
éllitdsa 4-[4-(2-(3,4-dimetoxi- benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-vajsav-etilészterbsl (szintelen olaj), ame-
lyet az 1. példdban leirttal analég médon, 3,4-dime-
toxi-benzolszulfonil-kloridb6l és 4-[4-(2-amino-etil)-
fenil]-vajsav-etilészterb8l Aallitunk eld az elméleti
72%-4nak megfelels kitermeléssel;
2-metil-benzolszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 82%-a; szintelen
olaj; elSéllitisa 3-[4- (2-(2-metil-benzolszulfonil-ami-
no)-etil)-fenil]-propionsav-etilészterbsl (olvadaspontja

50-51 °C ciklohex4nbd6l kristdlyositva), amelyet az-

1. példéban leirttal analég moédon, 2-metil-benzol-

szulfonil-kloridb6l és 3-{4-(2-amino-etil)-fenil]-propie:
onsav-etilészterbSl 4llitottunk eld az elméleti 94%::

&nak megfelel§ kitermeléssel;

1-naftalinszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)- fcneul—v
amid] kitermelés: az elméleti 78%-a; olvadaspont::

82-83 °C (toluolbdl kristalyositva); elSallitdsa 3-[4-

(2-(1-naftalinszulfonil-amino)- etil)-fenil}-propionsav="
etilészterbdl (olvadédspontja 73-74 °C), amelyet az =
példiban leirttal analég mdédon, 1-naftalinszulfonils.
kloridb6! és 3-[4-(2-amino-etil)-fenil]-propionsav-etiks:
észterbdl allitottunk el6 az elméleti 83%-dnak megw'

felel§ kitermeléssel;
4-k16r-benzolszulfonsav-

telen olaj; eléllitisa 4-[4-(2-(N-metil-4-kl6r-benzol-
szulfonil-amino)-etil)-fenil}-vajsav-etilészterb6l (szin-
telen olaj), amelyet az 1. példaban leirttal analég moé-
don, 4-kl6r-benzolszulfonil-kloridbél és 4-[4-(2-(metil-
amino)-etil)-fenil]-vajsav-etilészterb8l Allitottunk eld
az elméleti 72%-anak megfeleld kitermeléssel;

4-klér-benzolszulfonsav- [4-(4-hidroxi-butil)-N-
benzil-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 68%-a;
olvadaspont: 71-72 °C; eldallitdsa 4-[4-(2-(N-benzil-
4.klér-benzolszulfonil-amino)-etil)- fenil]-vajsav-etil-
észterbdl (olvaddspontja 70-71 °C), amelyet az 1.
példéban leirttal analég médon, 4-kl6r-benzolszulfo-
nil-kloridbél és 4-[4-(2-(benzil-amino)-etil)-fenil]-vaj-
sav-etilészterbdl 4llitottunk el§ az elméleti 82%-anak
megfeleld kitermeléssel.

8. példa

4-azido-benzolszulfonsav-[4-(2-hidroxi-etil)-fenetil-
-amid] elédllitdsa

5,5 g (33 millim61) 4-(2-hidroxi-etil)-fenetil-amin,
100 ml metilén-klorid és 3,4 g (33 millimél) trietil-
amin jéghideg oldatdhoz lassan hozzicsopogtetjiik
7,2 g (33 millim6l) 4-azido-benzolszulfonil-klorid 50
ml metilén-kloriddal készitett oldatét. A reakcielegyet

9

[4-(4-h1drox1—but1])-Nﬂ‘-
metil-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 53%-a; szin-:
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ezutdin 1 6rat reagilni hagyjuk jéghidegen, majd
kétszer kirazzuk hig kénsavoldattal, kétszer pedig
vizzel, nétrium-szulfat folott szdritjuk és bepiroljuk.
A maradékot toluolbdl kétszer atkristilyositjuk és 7,8
g (az elméleti 64%-a) 90-92 °C olvadésponti (tolu-
olbdl kristalyositva) terméket kapunk.

A leirttal analég médon Allithatjuk el§ a kovetkez8
vegyiileteket:  4-cidn-benzolszulfonsav-[4-(2-hidroxi-
etil)-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 51%-a; ol-
vadaspont: 106-108 °C (toluolbdl kristilyositva) e-
16allitasa 4-cidn-benzolszulfonil-kloridbél és 4-(2-hid-
roxi-etil)-fenetil-aminbdl;

4-brém-benzolszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 78%-a; olvadaspont:
82-84 °C (heptén és toluol elegyébdl kristalyositva);
eldallitdsa 4-brém-benzolszulfonil-kloridbél és 4-(3-
hidroxi-propil)-fenetil-aminbél;

4-azido-benzolszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 39%-a; olvadéspont:
85-88 °C (toluolbdl kristdlyositva); el6éllitdsa 4-azi-
do-benzolszulfonil-kloridb6]l és 4-(3-hidroxi-propil)-
fenetil-aminbél;

4-nitro-benzolszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 69%-a; olvadispont:
117-118 °C (etanolbdl kristdlyositva); eldallitisa 4-
nitro-benzolszulfonil-kloridb6! és 4-(3-hidroxi-propil)-
fenetil-aminb6l;

4-cidn-benzolszulfonsav- [4-(4-hidroxi-butil)-fene-
tilamid] kitermelés: az elméleti 55%-a; olvadaspont:
107-109 °C (toluolb6! kristilyositva); elGéllitdsa 4-
ci4n-benzolszulfonil-kloridb6]! és 4-(4-hidroxi-butil)-
fenetil-aminbél;

4-acetil-benzolszulfonsav-  [4-(4-hidroxi-butil)-fe-
netilamid] kitermelés: az elméleti 56%-a; olvaddspont:
109 °C (toluolbél kristalyositva); elGallitdsa 4-acetil-
benzolszulfonil-kloridb6él és 4-(4-hidroxi-butil)-fene-
til-aminbdl;

4-kl6r-sztirolszulfonsav- [4-(3-hidroxi-propil)-fene-
titamid] kitermelés: az elméleti 62%-a; olvaddspont:
111-112 °C (toluolbdl kristilyositva); elSallitdsa 4-
klér-sztirolszulfonil-kloridbdl és 4-(3-hidroxi-propil)-
fenetil-aminbol;

4-klér-benzolszulfonsav- [4-(1,3-dihidroxi-propil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 23%-a; olvadas-
pont: 80-82 °C (vizbdl kristélyositva); elGillitasa
4-kl6r-benzolszulfonil-kloridb6l és 4-(1,3-dihidroxi-
propil)-fenetil-aminbdl).

9. példa

4-klor-feniletdnszulfonsav-[4-(3-hidroxi-propil)-
~fenetilamid] elbdllitdsa

a) 4-klér-feniletanszulfonil-kloridot 3-[3-(2-amino-
etil)-fenil]-propionsav-etilészterrel reagiltatva az 1.
példaban leirttal analég médon 3-[4-(2-(4-kl6r-feni-
letdnszulfonil-amino)-etil)-  fenil]-propionsav-etilész-
tert kapunk az elméleti 80%-4nak megfelel§ kiter-
meléssel; olvadaspont: 77-78 °C (etanolbél kris-
tilyositva).

b) Az a) lépésben kapott etilészter 12,2 g-janak
(28 millim6l) 112 ml t-butanollal és 2,99 g (79
millim6]) natrium-bér-hidriddel készitett, forrdsban
lev8 oldatdhoz 1 6ra alatt 22,4 ml metanolt csdpog-
tetiink, az elegyet még 1 6rén 4t forraljuk visszafolyaté
hiit alatt, majd lehdtjiik.
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A szirupszeri folyadékhoz vizet adunk, vakuumban
besdritjiik és metilén-kloriddal extrahdljuk. A metilén-
kloridos fazist natrium-szulfat folott sz4ritjuk, majd be-
péroljuk és a maradékot toluolbdl atkristalyositjuk;
9,08 g (az elméleti 85%-a) cim szerinti vegyiiletet ka-
punk, amelynek olvadaspontja 94-95 °C.

10. példa

4-[4-(2-(3-klér-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil] -
-4-oxo-butdnsav elédllitdsa

a) 4-[4-(2-acetamino-etil)-fenil]-4-oxo-butdnsav-
-etilészter elbdllitdsa

120,0 g (0,74 mol) N-acetil-fenetil-amin, 1,4 1
1,1,2,2-tetraklér-etdnnal készitett oldatdhoz 146,0 g
(0,89 mbl) borostydnkdsav-etilészter-kloridot adunk.
Az elegyet lehitjiik és 0 “C-on részletekben hozzi-
adunk 293 g aluminium-kloridot. Még 1 6rat keverjiik
0 °C-on, majd 4 orit szobahSmérsékleten, jég és
sosav keverékébe ontjiik és elvalasztjuk a tetraklor-
etdnos fazist. Az elvalasztott fazist vizzel és nétri-
um-karboné4t oldattal mossuk, nétrium-szulfat folott
szdritjuk és beparoljuk. A maradékot etil-acetdtbol
atkristalyositjuk; kitermelés 157,4 g (az elméleti 73%-
a); olvadaspont: 111-112 °C.

b) 4-[4-(2-amino-etil)-fenil]-4-oxo-butdnsav
elddllitdsa

Az a) Kpésben kapott termék 180,0 g-jénak (0,62
moél) 1,3 1 6 n sésavoldattal készitett keverékét
visszafolyaté hiité alatt forraljuk 8 6rt, majd jeges
fiird6n lehdtjiik és a kivalé kristalyokat leszivatjuk.
Jéghideg hig s6savoldattal mosva €és kdlium-hidroxid
folott széritva 127,5 g (az elméleti 76%-a) hidrok-
loridot kapunk, amelynek olvadaspontja 232-234 °C
(bomlik).

c) 4-[4-(2-amino-etil)-fenil]-4-oxo-butdnsav-
-etilészter elbdllitdsa

A b) lépésben kapott sav 1272 g-jénak (0,49
millimél) és 800 ml etanolnak a keverékébe hidro-
gén-klorid gézt vezetiink keverés kozben és az elegyet
2 o6réat forraljuk visszafolyaté hat§ alatt. Ezutdn az
elegyet alaposan lehdtjiik, a kivalé kristilyokat le-
szivatjuk, hideg etanollal mossuk és kalcium-klorid
folott széritjuk. Kitermelés 137,1 g (az elméleti 97%-
a) hidroklorid, amelynek olvadaspontja 162-165 °C.

d) 4-[4-(2-(3-klor-benzolszulfonil-amino)-etil)-
~fenil]-4-oxo-butdnsav-etilészter elbdllitdsa

Az el5allitast a c) 1épésben kapott terméket 3-klér-
benzolszulfonil-kloriddal reagéltatva az 1. példaban
leirttal analég médon végezzik; kitermelés; az el-
méleti 81%-a, olvaddspont 6466 °C (heptan és toluol
elegyébdl kristilyositva).

e) 4-[4-(2-(3-kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-
-fenil]-4-oxo-butdnsav elbdllitdsa

A d) ¥épésben kapott termék 5,0 g-janak (11,8 mil-
1imé6l) 18 ml 2 n nétrium-hidroxid oldattal és 20 ml
metanollal készitett keverékét 3 6rat keverjik 50 “C-on,
majd a metanolt vakuumban ledesztilldljuk és a vizes
oldatot dietil-€terrel extrahaljuk; ezutin 6 n sésavol-
dattal megsavanyitjuk, a kivél6 savat leszivatjuk, vizzel
mossuk és kédlium-hidroxid f5lott sz4ritjuk. Kitermelés
4,6 g (kvantitativ), olvadaspont 126-128 °C.

B-
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A megfelel§ szulfonsavkloridokkal végzett reagél-
tatssal és ezt kdvetS elszappanositdssal analég médon
a kovetkez§ vegyliletek éllithat6k el6:

4-[4-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino-metil)- fenil]-4-
oxo-butansav-etilészter kitermelés: az elméleti 97%-a;
olvadaspont: 104-106 °C (xilolb6l kristilyositva); és
ebbdl

4-[4-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino-metil)- fenil}-4-
oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 76%-a; olvadas-
pont: 185-186 °C (etil-acetfith6l kristalyositva);

4-[4-(2-(4-fluor-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil}-
-4-oxo-butdnsav-etilészter kitermelés: az elméleti
76%-a; olvadaspont: 104-105 °C (etil-acetatbdl kris-
talyositva); és ebb6l

4-{4-(2-(4-fluor-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil -
-4-oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 75%-a; olva-
déspont: 138 °C (etil-acetdtb6] kristilyositva);

4-[4-(2-(4-brém-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]
-4-oxo-butdnsav-etilészter kitermelés: az elméleti
77%-2a; olvadéspont: 108-109 °C (toluolbél és heptan
elegyébdl kristalyositva; és ebbsl

4-[4-(2-(4-brém-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]
-4-oxo-butinsav kitermelés: az elméleti 96%-a; olva-
daspont: 145-148 °C;

4-[4-(2-(3-{trifluor-metil }- benzolszulfonilamino)-
etil)-fenil}-4-oxo-butdnsav-etilészter kitermelés: az el-
méleti 86%-a; olvadaspont: 83-85 °C (toluolbél kris-
tilyositva); és ebbdl

4-[4-(2-(3-{trifluor-metil }-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-4-oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti
87%-a; olvadéspont: 120-121 °C (toluol és etil-acetat
elegyébdl kristdlyositva);

4-[4-(2-(2-metoxi-benzolszulfonil-amino)- etil)-fe-
nil]-4-oxo-buténsav-etilészter kitermelés: az elméleti
87%-a; olvadaspont: 82-84 °C (toluolb6l kris-
talyositva); és ebbdl

4-[4-(2-(2-metoxi-benzolszulfonil-amino)-etil)- fe-
nil}-4-oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 83%-a;
olvaddspont: 146 °C (etanolb6l kristalyositva);

4-[4-(2-(4-kl6r-fenetilszulfonil-amino)-etil)- fenil]-
4-oxo-butdnsav-etilészter kitermelés: az elméleti 88%-
a; olvaddspont: 112 °C (etanolbdl kristalyositva); és
ebb6l

4-[4-(2-(4-k16r-fenetilszulfonil-amino)-etil)- fenil]-
4-oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 74%-a; olva-
daspont: 143-144 °C (etanolbdl kristdlyositva);

4-[4-(2-(4-kl6r-sztirolszulfonil-amino)-etil)- fenil)-
4-oxo-butdnsav-etilészter kitermelés: az elméleti 83%-
a; olvadéspont: 98-100 °C (etanolbdl kristdlyositva);
és ebbdl

4-[4-(2-(4-k16r-sztirolszulfonil-amino)-etil)- fenil]-
4-oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 68%-a; olva-
déspont: 152-153 °C (toluol és etil-acetit elegyébdi
kristalyositva);

4-[4-(2-(4-hidroxi-benzolszulfonil-amino)- etil-fe-
nil]-4-oxo-buténsav-etilészter kitermelés: az elméleti
64%-a; olvadaspont: 139-142 °C (ecetsavb6l kris-
talyositva); és ebbdl

4-[4-(2-(4-hidroxi-benzolszulfonil-amino)- etil)-fe-
nil]-4-oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 81%-a;
olvadaspont: 163-164 °C (etanolbdl kristdlyositva);

4-[4-(2-(4-metoxi-benzolszulfonil-amino)- etil)-fe-
nil]-4-oxo-buténsav-etilészter kitermelés: az elméleti
85%-a; olvadispont: 83-84 °C (toluolb6l kris-
tdlyositva);
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4-[4-(2-(4-metil-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
-4-oxo-butdnsav-etilészter kitermelés: az elméleti
71%-a; olvadaspont: 91-92 °C (toluolb6l kris-
talyositva).

4-[4-(3-amino-propil)-fenil]  -4-oxo-buténsav-etil-
észter felhasznélasaval allitjuk eld az aldbbi vegyii-
leteket:

4-[4-(3-(4-k16r-benzolszulfonil-amino)-  propil)-fe-
nil]-4-oxo-butdnsav-etilészter kitermelés: az elméleti
91%-a; olvadéspont: 84 °C (toluolbdl kristdlyositva);
és ebbdl

4-[4-(3-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino)- propil)-fe-
nil]-4-oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 95%-a;
olvadédspont: 147-149 °C.

1. példa

4-[4-(2-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
-4-oxo- butdnsav elddllitdsa

7,8 g (30 millim6l) 4-[4-(2-amino-etil)-fenil]-4-
oxo-butdnsav-hidroklorid és 8,4 g (60 millimél)
kélium-karbonat 45 ml vizzel készitett oldatdhoz
80 °C-on részletekben hozzaadunk 7,2 g (34 millimél)
4-kl6r-benzolszulfonil-kloridot, tovabbi masfél Orét
keverjiik 80 °C-on, majd lehdtjik. Az elegyet meg--
savanyitjuk, a kivalé savat leszivatjuk, vizzel mossuk
és széritjuk, Kitermelés: 8,3 g (az elméleti 69%-a),*
olvadédspont: 152 °C (vizes acetonbdl kristdlyositva).

12. példa &

4-[4-(2-(3-{trifluor-metil}-benzolszulfonil-amino)- "~
-etil)-fenil]-4-hidroxi-butdnsav laktonjdnak elédllitdsa’~

9,0 g (19,6 millim6l) 4-[4-(2-(3-{trifluor-metil}- -
benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-4-oxo-butinsav-etil =
-észter 150 ml etanollal készitett jéghideg oldatihoz =+
kis részletekben 1,0 g (26,3 millim6l) nitrium-tetra- -
hidro-bordtot adunk és az elegyet 4 6rdt keverjik:
szobah8mérsékleten. Ezutin az etanolt vékuumban—
ledesztilldljuk, a maradékot jeges vizzel higitjuk és:
hig kénsavoldattal megsavanyitjuk. Olajos anyag valik=
ki, ami kristilyosodik; a kristélyokat leszivatjuk, sz4--=
ritjuk és toluolb6! Atkristalyositjuk. Kitermelés 7,8 g =
(az elméleti 86%-a) lakton, amelynek olvadédspontja
98-100 °C.

13. példa

4-[{4-(2-(4-brom-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
-4-hidroxi-butinsav laktonjdnak el&dllitdsa

A cim szerinti vegyiiletet 4,42 g (10 millimél) 4-
[4-(2-(4-brém-benzolszulfonil-amino)  -etil)-fenil]-4-
hidroxi-buténsav 120 ml toluollal és egy csipetnyi p-
toluol-szulfonsavval készitett oldatdnak 4 6rds hevité-
sével 4llitjuk eld. Lehiités utén az elegyet nitrium-hid-

rogén-karbonét oldattal kirdzzuk, nétrium- szulfét fo-

lott széritjuk és vikuumban bepéroljuk. A kitermelés
kvantitativ, a termék olvadéaspontja 95-98 °C.

Analég médon allitjuk el a 4-[4-(2-(3-kl6r-ben-
zolszulfonil- amino)-etil)-fenil]-4-hidroxi-buténsav
laktonjat is; a kitermelés kvantitativ, a termék olva-
déspontja 78-79 °C.

14. példa

4-[4-(2-(4-klor-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil] -
-4-hidroxi-buténsav elbdllitdsa

A fenti sav etilésztere 11,0 g-jénak (25,8 millimél),
30 ml etanolnak és 50 ml 2 n nitrium-hidroxidnak
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a keverékét 5 o6rit forraljuk visszafolyaté hitd alatt,
az etanolt ledesztilliljuk és a amradékot vizzel hi-
gitjuk. A vizes fazist etil-acetittal extrahéljuk, majd
megsavanyitjuk 2 n kénsavoldattal és etil-acetdttal
tijra extrahaljuk. A szerves fazist natrium-szulfat folott
szdritjuk, majd beparoljuk. Kitermelés: 7,1 g (az
elméleti 69%-a), a termék olvadispontja 94-95 °C
(etil-acetat és ligroin elegyébdl kristilyositva).

Analég médon llithatjuk el6 a kovetkezS vegyl-
leteket:

4-[4-(2-(4-fluor-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
4-hidroxi-butdnsav kitermelés: az elméleti 93%-a; ol-
vadaspont: 94-95 °C;

4-[4-(2-(benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil] -4-oxo-
butinsav kitermelés: az elméleti 97%-a; olvadaspont:
155-156 °C (toluol és etil-acetit elegyébdl kris-
tilyositva);

4-[4-(2-(naftalin-1-szulfonil-amino)-etil)- fenil]-4-
oxo-butdnsav kitermelés: az elméleti 85%-a olvadas-
pont: 158-159 °C (etanolbd! kristalyositva);

4-[4-(2-  (N-metil-4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil}-4-oxo-butinsav  kitermelés: az elméleti
76%-a; olvadispont: 118-119 °C (etanolbdl kris-
tilyositva);

4-[4-(2- (N-benzil-4-klér-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-4-oxo-butinsav  kitermelés: az elméleti
84%-a; olvadaspont: 157-158 °C (etanol és etil-acetat
elegyébdl kristdlyositva);

4-[4-(2-(N-{4-kl6r-cinnamil }- 4-klér-benzolszulfo-
nil-amino)-etil)-fenil]-4-oxo-butdnsav kitermelés: az
elméleti 80%-a; olvaddspont: 125-126 °C (etanolb6l
kristalyositva);

5-[4-(2-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil}-
S-hidroxi-pentansav kitermelés: az elméleti 91%-a;
olvaddspont: 142-143 °C  (etil-acetéitb6l  kris-
tilyositva);

5-[4-(2-(4-k16r-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
5-oxo-pentdnsav kitermelés: az elméleti 88%-a; ol-
vaddspont: 175-176 °C (etanolb6l kristilyositva);

4-[4-(2-(4-{4-klor-fenil}- benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-4-oxo-butdnsav  kitermelés: az elméleti
88%-a; olvadaspont: 191 °C (jégecetbSl kris-
tilyositva).

15. példa

4-[4-(2-(4-brém-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
-4-hidroxi-butdnsav eldallitdsa

A hidroxisav laktonjit melegen feloldjuk 2 n
nitrium-hidroxid oldat szdmitott mennyiségében, az
oldatot lehiitjiik és hozzdadjuk a nétrium-hidroxiddal
ekvivalens mennyiségd ecetsavat, ekdzben a sav ki-
valik. Vizes moséssal és szobahémérsékleten kélium-
hidroxid folott végzett széritdssal a savat gyakorlatilag
kvantitativ kitermeléssel kapjuk (azonositdsa tomeg-
spektroszképia €s vékonyrétegkromatogréfia alapjan);
olvaddspontmeghatérozdsnil azonnal jra laktonni
alakul. A trisz(trimetil-szilil)-szdrmazék tdmegspekt-
ruma 657.

16. példa

4-[4-(2-(3-kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil] -
-4-hidroxi-butdnsav dindtriumsdjdnak elddlliidsa

A 15. példa szerinti hidroxid-butinsav laktonjét
tartalmaz6 elegyet pontosan 2 ekvivalensnyi nitrium-
hidroxid oldattal (0,1 n natrium-hidroxid oldat for-
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majiban) melegitjiik, vdkuumnban beparoljuk és va-
kuumexszikkétorban kélium-hidroxid folott szaritjuk.
A kitermelés kvantitativ; olvadaspont 145 °C-tél.

17. példa

4-hidroxi-benzolszulfonsav-[4-(1,4-dihidroxi-butil)-
~fenetilamid] elbdllitdsa

Ll g (29 millimél) litium-[tetrahidro-aluminét
(II)] és 50 ml abszoliit tetrahidrofurdn szuszpenzi-
6jdhoz szobah&mérsékleten hozzécsopogtetjiik 5.9 g
(14,5 millimél) 4-[4-(2-(4-hidroxi-benzolszulfonil-
amino)-etil)-fenil]-4-oxo-butinsav-etilészter 100 ml
abszolit tetrahidrofurdnnal készitett oldatat és ezutan
6 orét forraljuk visszafolyaté hitd alatt. Ezt kovetSen
vizes ecetsavval megbontjuk, a hidroxi-csapadékrol
leszivatjuk és beparoljuk. A maradékot etil-acetdtban
felvessziik, natrium-szulfittal széritjuk, bepéroljuk,
etil-acetatbdl 4tkristilyositjuk. Kitermelés: 2,6 g (az
elméleti 61%-a); olvadaspont: 133-135 °C.

Analég médon éllithaték el§ a kovetkezd vegyii-
letek:

4-kl6r-benzolszulfonsav-  [4-(1,4-dihidroxi-butil)-
benzilamid] kitermelés: az elméleti 56%-a; olvadas-
pont: 142-143 °C (etanolbdl kristalyositva);

4-fluor-benzolszulfonsav- [4-(1,4-dihidroxi-butil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 62%-a; olvadas-
pont: 75-77 °C (ligroin és dietil-éter elegyéb6l kris-
talyositva);

3-klér-benzolszulfonsav-  [4-(1,4-dihidroxi-butil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 71%-a; olvadis-
pont: 75-76 °C (butil- acetatbdl kristdlyositva);

4-kl6r-benzolszulfonsav-  [4-(1,4-dihidroxi-butil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 55%-a; olvadis-
pont: 101 °C;

2-metoxi-benzolszulfonsav-[4-(1,4-dihidroxi-butil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 74%-a; szintelen
olaj; térésmutaté: n20p=1,5571,

4-metil-benzolszulfonsav- [4-(1,4-dihidroxi-butil)-
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 79%-a; olvadas-
pont: 103-105 °C (etil-acetatbdl kristalyositva);

4-metoxi-benzolszulfonsav-[4-(1,4-dihidroxi-butil)-
-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 65%-a; olvadas-
pont: 78-80 °C (etil- acetétbdl kristalyositva);

4-k16r-benzolszulfonsav-[3-(4-(1,4-dihidroxi-butil)-
fenil)- propilamid} kitermelés: az elméleti 85%-a;
olvadaspont: 110-112 °C (heptin és toluol elegyébdl
kristalyositva);

3-(trifluor-metil)-benzolszulfonsav- [4-(1,4-dihid-
roxi-butil)-fenetilamid] kitermelés: az elméleti 96%-a;
szintelen olaj; n20p=1,4762;

benzolszulfonsav- [4-(1,4-dihidroxi-butil)-fenetil-
amid] kitermelés: az elméleti 71%-a; olvaddspont:
96-97 °C (toluolbdl kristdlyositva).

18. példa

Benzolszulfonsav-[4-(4-hidroxi-1-oxo-butil )-fenetil-
-amid] elddliftdsa

6,0 g (17,2 millimé}) benzolszulfonsav-{4-(1,4-di-
hidroxi-butil)-fenetilamid] 100 ml metilén-kloriddal
készitett oldatdhoz keverés kozben lassan 30 g man-
gén-dioxidot adunk, ezutdn koriilbeliil 15 percig ke-
verjiik és leszivatjuk. Bepérlds és butil-acet4tbsl, majd
toluol és etanol keverékbdl végzett dtkristélyositas utan
3,2 g (az elméleti 54%-a) terméket kapunk, amelynek
olvadéspontja 89~90 °C; melegitésre enyhén bomlik.
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19. példa

4-Klér-benzolszulfonsav-[4-(2-acetoxi-etil)-N-
-acetil-fenetilamid] elédllitdsa

5,5 g (16 mmél) 4-kl6r-benzolszulfonsav-(4-(2-
hidroxi-etil)-fenetilamid] és 3,6 g (36 mmol) trietil-
amin 100 ml metilén-kloriddal készitett szuszpen-
zi6jdhoz 0 °C-on lassan hozzicsopogtetjik 2,54 g
(32 mmol) acetil-klorid 25 ml metilén- kloriddal
készitett oldatdt és az elegyet 2 6rdn 4t keverjik
szobah6mérsékleten. Ezutdn nétrium-karbonét oldat-
tal, hig sésavoldattal és tobbszér vizzel mossuk,
nétrium-szulféttal széritjuk és bepéroljuk. Kieselgel-
en, metilén-kloriddal kromatografilva 4,0 g (az el-
méleti 56%-a) szintelen olajat kapunk. !H-NMR, 300
MHz (DsDMSO): delta (ppm)= 7,96, 7,67, 7, 1919,
4,19, 2,86, 3,96, 2,94, 2,13, 1,96.

Analég médon éllithat el6 a kovetkezd vegyiilet:

benzolszulfonsav- [4-(1-benzoil-oxi-propil)-N-ben-
zoil-fenetilamid],

TH-NMR, 300 MHz (D¢DMSOQ): delta (ppm) 6,9-
8,1, 5,82, 1,93, 0,89, 3,99, 2,89, kitermelés: az elméleti
82%-a, szintelen olaj,

benzolszulfonsav-[4-(1-hidroxi-propil)-fenetilamid]-
bél, 2 mél benzoil-kloriddal.

20. példa

4-klor-benzolszulfonsav-(4-propionil-N-acetil-
~fenetilamid) elddllitdsa

16,0 g (45,5 millim6l) 4-ki6r-benzolszulfonsav-(4-
propionil-fenetilamid), 5,1 ml (50 millim6l) trietil-
amin és 200 ml metilén-klorid j}ghideg keverékéhez
lassan hozzécsopogtetjik 3,57 g (45,5 millimél) ace-
til-klorid 50 ml metilén-kloriddal készitett oldatét.
Ezutdn szobahdmérsékleten keverjik 2 6ra hosszat,
2 n s6savoldattal, majd tobbszdr vizzel extrahaljuk,
nitrium-szulfattal sziritjuk és bepéroljuk. Kieselgel-
en, toluol és etil-acetat 12:1 térfogatardnyd elegyével
kromatografélva 10,2 g (az elméleti 57%-a) terméket
kapunk, amelynek olvadispontja 91-92 °C (heptén
és toluol elegyébd] kristélyositva).

Analég médon 4llithatok el§ a kovetkezd vegyii-
letek:

4-[4-(2-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
-4-oxo-butdnsav-etilészterbSl

~ acetil-kloriddal

4-  [4-(2-(N-acetil-4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-4-oxo-butédnsav-etilészter kitermelés: az el-
méleti 64%-a; olvadéaspont: 107-108 °C;

— oktanoil-kloriddal

4-[4-(2-(N-oktanoil-4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-
-etil)-fenil]-4-oxo-buténsav-etilészter kitermelés: az
elméleti 69%-a; olvadéspont: 85-86 °C (etanolb6l
kristélyositva);

- palmitoil-kloriddal

4-[4-(2-(N-palmitoil-4-k16r-benzolszulfonil-amino)
-etil)-fenil]-4-oxo-butinsav-etilészter kitermelés: az
elméleti 65%-a; olvad4spont 86-87 °C (etanolbdl
kristalyositva);

— 4-klé6r-benzoil-kloriddal

4-[4-(2-(N-{4-k16r-benzoil }-4-k16r-benzolszulfonil-
-amino)-etil)-fenil]-4-oxo-buténsav-etilészter kiterme-
lés: az elméleti 67%-a; olvaddspont: 104-105 °C
(etanolbdl kristilyositva).
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21. példa

4-kior-benzolszulfonsav-[{4-(2-hidroxi-etil)-N-
-oktanoil-fenetilamid) elddllitdsa

5,5 g (16 millim6l) 4-klér-benzolszulfonsav-[{4-(2-
hidroxi-etil)-fenetilamid], 1,8 g (18 millimél) trietil-
amin és 100 ml metilén-klorid keverékéhez 0 °C-on
lassan hozzicsopogtetjitk 2,63 g (16 millim6l) okta-
noil-klorid 25 ml metilén-kloriddal készitett oldatat.
Fzutdn 1 6ra hosszat 0 °C-on és tovébbi 2 6rat
szobahSmérsékleten tartjuk, hig s6savoldattal és vizzel
kirdzzuk, nétrium-szulfttal sziritjuk és bepéroljuk.
Keselgel-en, metilén-kloriddal kromatografélva 3,8 g
(az elméleti 51%-a) 55 °C olvadasponti terméket
kapunk.

Analég médon 4llithaté el6

4-kl6r-benzoil-kloriddal a

4-kl16r-benzolszulfonsav-
klér-benzoil)-fenetilamid] ~ kitermelés:
59%-a; olvadaspont: 112 °C.

[4-(2-hidroxi-etil)-N-(4-
az elméleti

22. példa

4-klor-benzolszulfonsav-[4-(4-hidroxi-butil)-N-(4-
-klér-cinnamil)-fenetilamid] elbdliitdsa

a) 4-[4-(2-(N-{4-klér-cinnamil}4-kidr-benzolszul-
fonil-amino)-etil)-fenil-]-vajsav-etilészter (KS 1749) e- -
l8dllitdsa .

10,0 g (24,4 millimél) 4-[4-(2-(4-kl6r-benzolszul-
fonil-amino)-etil)-fenil]-vajsav-etilészter 80 ml etanol-

lal készitett oldatdhoz hozzdadunk egy 24,4 milli- =
grammatomnyi nétriumot tartalmaz6 natrium-metilat- -

oldatot, az elegyet szdrazra pdroljuk, dietil-éterrel .
dsszekeverjik és a nedvesség kizérdsdval leszivatjuk.

A sét feloldjuk 50 ml abszoldt dimetil-formamidban, -

hozz4adunk 4,62 g (24,7 mél) 4-kl6r-cinnamil-kloridot
és 3 o6rat 80 °C-on tartjuk. Lehiités utédn vizzel .
osszekeverjitk, dietil-éterrel  kirdzzuk és az éteres

fazist natrium-szulfattal szaritjuk. Bepérlassal 11,9 g -
(az elméleti 87%-a) 65-67 °C olvadésponti terméket .-

kapunk.

b) 4-[4-(2-(N-{4-kl6r-cinnamil}-4-kior-benzolszul-
fonil-amino)-etil)-fenil]-vajsav elddllitdsa

A cim szerinti vegyiiletet az a) lépésben kapott
észtert a 15. példaban leirttal analég médon elszap-
panositva llitjuk elS; kitermelés: az elméleti 78%-a;
olvadaspont: 112-113 °C (etanolbéi kristalyositva).

¢) A cim szerinti végtermék elddllitdsa

45 g (8,5 millimél) b) lépésben kapott sav, 0,86
g (8,5 millimél) abszolit trietil-amin és 30 ml abszolut
tetrahidrofurén keverékéhez -5 °C-on 15 perc alatt
hozzicsopdgtetjik 0,92 g (8,5 millim6l) klér-hangya-
sav-etilészter 15 ml abszolit tetrahidrofurinnal ké-
szitett oldatat. Ezutdn 30 percig keverjik -5 °C-on,
a kicsap6d6 trietil-amménium-kloridot leszivatjuk és
a szfirletet 10-15 °C-on 30 perc alatt hozzdcsdpog-
tetjik 0,8 g (21 millim6l) natrium-{tetra-hidrido-bo-
rat(Ill)] vizes szuszpenzi6jihoz. Az elegyet 2 Orét
keverjik szobahSmérsékleten, a tetrahidrofurint le-
desztillaljuk, a maradékot feloldjuk 2 n nétrium-hid-
roxid oldatban és a nétrium-hidroxidos fézist meti-
lén-kloriddal t6bbszér extrahaljuk. Az extraktumot
magnézium-szulfittal széritjuk, beparoljuk és Kiesel-
gel-en metilén-kloriddal kromatografilva 2,4 g (az
elméleti 55%-a) 80 °C olvad4spontii terméket kapunk.
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Hasonl6képpen éllithatjuk eld a kovetkezd vegyii-
letet:

4-klér-benzolszulfonsav-[4-(2-hidroxi-etil)-N-metil
fenetilamid] kitermelés: az elméleti 61%-a; szintelen
olaj, torésmutaté n20p=1,5776; 2-[4-(2-(4-kl6r-benzol-
szulfonil-amino)-etil)-fenil]-ecetsav-etilésztert metil-
jodiddal reagéltatva, majd a kapott 2-[4-(2-(N-metil-
4-klér-benzolszulfonil-amino)-etil)- fenil]-ecetsav-eti-
lésztert (kitermelés az elméleti 56%-a, szintelen olaj)
litium-[tetrahidrido-aluminét(IlT)}-mal redukaljuk.

23. példa

A 22. példdban leirt médszert alkalmazva szulfo-
namidok alkilezésére példaul a kovetkez§ vegyile-
teket 4llithatjuk eld.

4-[4-(2-(4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-etil)-fenil]-
-4-oxo-butdnsav-etilészterbsl

- metil-jodiddal

4-[4-(2-  (N-metil-4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-4-oxo-butinsav-etilészter kitermelés: 92%;
szintelen olaj; torésmutaté n20p=1,5589;

- benzil-kloriddal

4-[4-(2- (N-benzil-4-kl6r-benzolszulfonil-amino)-
etil)-fenil]-4-oxo-butansav-etilészter kitermelés: az el-
méleti 85%-a; olvaddspont: 99-100 °C (etanolbdl
kristalyositva);

~ 4-kl6r-cinnamil-kloriddal

4-[4-(2- (N-{4-kl6r-cinnamil }-4-klér-benzolszulfo-
nil-amino)-etil)-fenil]-4-oxo-butdnsav-etilészter kiter-
melés: az elméleti 74%-a; olvadédspont: 78-80 °C
(etanolbdl kristalyositva);

4-k16r-benzolszulfonsav-[4-(2-hidroxi-etil)-fenetil-
amid]-b6l

— 4-klér-cinnamil-kloriddal

4-k16r-benzolszulfonsav-[N-(4-klér-cinnamil-4-(2-

hidroxi-etil)-fenetilamid]  kitermelés: az elméleti
71%-a; olvaddspont: 100-101 °C (toluolbdl kris-
tilyositva).

24. példa

(D,L)-4-Klor-benzolszulfonsav-(4-acetil-fenil-etil-
-amid)

7,9 g (41 mmdl) 4-klér-benzolszulfon-amidot 40
ml! metanolban oldunk, hozzdadunk 3,8 ml 30%-os
natrium-metilat-oldatot (20,5 mmo6l NaOMe) és a
reakciGelegyet szdrazra paroljuk. Ezutin hozz4éntiink
4,65 g (20,5 mmol) 4-acetil-fenil-etil-bromidbdl és
50 ml dimetil-formamidbél készitett oldatot és keverés
kdzben 3 6rin 4t 70 °C-on tartjuk. A lehdlt oldatot
vizbe bekeverjik és éterrel kirdzzuk. Az éteres ext-
raktumot vizzel mossuk, nitrium-szulfittal szaritjuk
és kovasavgél-oszlopon szirjik. Ezt kovetSen beps-
roljuk, a maradékot toluolban oldjuk, kevés ciklohe-
xdnt adunk hozzd és a kivélt 4-kl6r-benzolszulfona-
midot leszivatjuk. A szirletet bepéroljuk és a mara-
dékot kovasavgél-oszlopon ciklohexan és éter (7+3
térfogatarényi) elegyével kromatograféljuk. Beparlas
utin 2,15 g terméket kapunk (kitermelés 31%), amely
109 °C-on olvad.

25. példa

4-[2-(4-kior-fenetil-szulfonil-amino)-etil]-fenil-4-
-oxo-butdnsav-N-(1H-tetrazol-5-il)-amid

4,0 (9,4 mmo6l) 4-[2-(4-kl6r-fenetil-szulfonil-amni-
no)-etil]-fenil-4-oxo-butdnsav 40 ml vizmentes tetra-
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hidrofurdnnal készitett szuszpenziéjihoz 50 °C-on
1,53 g (9,4 mmél) karbonil-biszimidazolt adunk és
10 percig reagaltatjuk. 1,31 g (9,4 mmél) 4-nitro-fenol
hozz4adisa utdn 50 °C-on 10 percig utinkeverjik,
majd 0,8 g (9,4 mm6l) vizmentes 1H-5-amino-tetrazolt
adunk hozzd és 60 °C-on 3 6ran 4t keverjiik. Ezt
kovetSen bepéroljuk, a maradékot dsszekeverjik jég-
gel és hig hidrogén-klorid-oldattal, majd leszivatjuk.
Forré6 metanollal végzett digerdlds és széritas utdn a
cim szerinti vegyiilet 2,8 g-jat kapjuk (kitermelés:
61%). A termék olvadaspontja 208 °C.

SZABADALMI IGENYPONTOK
1. Eljards a (II) altaldnos képlet szulfonil-fenil-al-
kil-aminok, gy6gyészatilag elfogadhat, bazisokkal
képzett s6ik, és amennyiben a vegytiletek hidroxil-

és karboxilcsoportot tartalmaznak laktonjaik - a

képletben

R1 jelentése halogén-fenil-csoport, fenilcsoport, di-
halogén-fenil-csoport, 1-4 szénatomos alkoxi-fenil-
csoport, 1-5 szénatomos alkil-fenilcsoport, 1-6 szén-
atomos alkilcsoport, hidroxi-fenil-csoport, ciano-fenil-
csoport, 1-4 szénatomos alkanoil-amino-fenil-csoport,
halogén-bifenilil-csoport, naftilcsoport, trifluor- me-
til-fenil-csoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport,
di(14 szénatomos alkoxi)-fenil-csoport, azido-fenil-
csoport, nitro-fenil-csoport, 1-4 szénatomos alkano-
il-fenil-csoport, halogén-fenil-(1—4-szénatomos alkil)-
csoport, halogén-fenil-(2-4 szénatomos alkenil)-cso-
port,

Rz jelentése hidrogénatom, benzilcsoport, 1-4
szénatomos alkilcsoport, halogén-cinnamil-csoport, 1-
18 szénatomos alkanoilcsoport, benzoilcsoport, halo-
gén-benzoil-csoport,

B jelentése 1-4 szénatomos alkiléncsoport,

A jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport, 2-4 szén-
atomos alkenilcsoport, formil-(1-4 szénatomos alkil)-
csoport, formilcsoport, 1-4 szénatomos alkil-karbo-
nil-(2-4 szénatomos alkenil)-csoport, hidroxi-(1-5
szénatomos alkil)-csoport, karboxi- (1-4 szénatomos
alkil)-csoport, 1-4 szénatomos alkil-karbonil-oxi- (1-4
szénatomos alkil)-csoport, benzoil-oxi-(1-4 szénato-
mos alkil)-csoport, halogén-(1-4 szénatomos alkil)-
csoport vagy

A jelentése -D-R3 4ltaldnos képletd csoport, amely-
ben D -C(=0)-képleti csoport vagy -CH(OH)- képletd
csoportot képvisel, és

R3 1-4 szénatomos alkilcsoport, tetrazolil-amino-
karbonil- (1-4 szénatomos alkil)- vagy hidroxi-(1-4
szénatomos alkil)- csoport —

elGallitasara, a benzol-szulfonsav-(4-acetil-fenetila-
mid) kivételével, azzal jellemezve, hogy

a) valamely (III) 4ltaldnos képletd amint vagy
séjit — a képletben R2, B és A jelentése a targyi
korben megadott — egy (IV) éltalanos képletd szul-
fonsavval vagy annak szdrmazékival - a képletben
R1 jelentése a tirgyi korben megadott — reagéltatunk,
vagy

b) valamely (V) 4ltalsnos képletd szulfonamidot
— a képletben R1 és R2 jelentése a tdrgyi korben
megadott — egy (VI) éltalénos képletd vegyiilettel —
a képletben A és B jelentése a targyi korben megadott,
X jelentése reakci6képes csoport — reagéltatunk, és
kivént esetben, tetszSleges somrendben

-10-
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i) az olyan (II) 4ltaldnos képletl vegyiileteket,
amelyekben A jelentése 1-4 szénatomos alkil-karbo-
nil-csoport, olyan képletd vegylletekké redukaljuk,
ahol A jelentése hidroxi-(1-4 szénatomos)-alkil-cso-
port, vagy

ii) az olyan (II) &ltalinos képletd vegyiileteket,
amelyekben A jelentése hidroxi-(1-4 szénatomos al-
kil)-csoport, olyan vegyiiletekké alakitjuk 4t, ahol A
jelentése halogén-(1-4 szénatomos alkil)-csoport,
majd ezt a csoportot 2—4 szénatomos alkenilcsoportta
alakitjuk 4t, vagy

iii) az olyan (II) 4ltaldnos képletl vegyiileteket,
amelyekben A jelentése hidroxi-(1-4 szénatomos al-
kil)-csoport, olyan vegyiiletekké oxidéljuk, ahol A
jelentése formil-(1-4 szénatomos alkil)-csoport vagy

iv) az olyan (II) altalinos képletd vegyiileteket,
amelyekben A jelentése formilcsoport, médositott Wit-
tig-reakci6val olyan vegyiiletekké alakitjuk 4t, ahol
A jelentése 1-4 szénatomos alkil-karbonil-(2-4 szén-
atomos)-alkenil-csoport, vagy

v) az olyan (II) 4ltalanos képletd vegyileteket,
amelyekben A jelentése 1-4 szénatomos alkil-karbo-
nil-oxi-(1-4 szénatomos alkil)-csoport, olyan vegyii-
letekké alakitjuk 4&t, ahol A jelentése hidroxi-(1-4
szénatomos alkil)-csoport, vagy

vi) az olyan (II) 4ltalinos képleti vegyiileteket,
amelyekben A jelentése -D-R3 4ltaldnos képletii cso-
port, ahol D jelentése -CH(OH)- képletii csoport,
olyan vegyiiletekké oxidéljuk, ahol D jelentése -C(=O)
csoport, vagy

vii) az olyan (II) 4ltaldnos képletd vegyiiletekbdl,
amelyekben A jelentése hidroxil- és karboxilcsoportot
tartalmazé alkilcsoport, laktont képeziink, vagy

viii) az olyan (II) 4ltaldnos képletii vegyliletekbSl,
amelyekben A jelentése észterezett karboxilcsoport,
illetve karboxilcsoport, a szabad vegyiiletet, illetve
az észtert képezzik, vagy

ix) a (II) altalanos képleti szabad vegyiiletbdl
bazissal s6t képziink, vagy

x) az aminocsoportot tartalmazé (IT) 4ltalinos kép-
letd vegyiiletet acilezziik vagy alkilezziik, vagy

xi) a hidroxilcsoportot tartalmazé (II) A4ltaldnos
képletli vegyiiletet acilezziik, vagy
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xii) az olyan (II) 4ltalanos képletl vegyiiletekbsl,
amelyek karboxilcsoportot tartalmaznak, amidot kép-
ziink.

2. Az 1. igénypont szerinti a) vagy b) eljirds olyan
(1) 4ltalinos képletd szulfonil-fenil-alkil-aminok,
és amennyiben a vegyiiletek hidroxi- €s karboxil-
csoportot tartalmaznak laktonjaik el&éllitdséra,
amelyeknek képletében
Ri jelentése metil-, etil- vagy n-hexil-csoport,

ciklohexilcsoport, fenilcsoportjén halogénatommal he-
lyettesitett fenetil- vagy sztirilcsoport, adott esetben
halogénatommal, metil-, i-propil-, trifluor-metil-, me-
toxi-, hidroxi-, ciano-, nitro-, azido-, vagy acetil-ami-
no-csoporttal helyettesitett fenilcsoport, tovabbé naf-
tilcsoport vagy halogénatommal helyettesitett bifeni-
lilcsoport,

R jelentése hidrogénatom, metil-, acetil-, oktanoil-
vagy hexadekanoilcsoport, vagy adott esetben halo-
génatommal helyettesitett benzoilcsoport vagy ben-
zilcsoport vagy fenilcsoportjdn halogénatommal he-
lyettesitett cinnamilcsoport,

B jelentése metilén-, etilén- vagy propiléncsoport,
és

A jelentése adott esetben hidroxilcsoporttal, kar-
boxilcsoporttal, formilcsoporttal, acetil-oxi-csoporttal
vagy benzoil-oxi-csoporttal egyszeresen vagy kétsze-
resen helyettesitett etil-, propil-, vagy butilcsoport,
tovébb4 hidroxi-metil-, formil-, propenil- vagy ace-:
til-vinil-csoport, vagy hldroxnlcsoporttal helyettesnetv
acetil-, propionil- vagy butirilcsoport, g

azzal jellemezve, hogy megfeleléen helyettesitett
kiinduldsi anyagokat alkalmazunk.

3. Eljarss gy6gyszerkészitmények eldallitdsara, azzal -
Jjellemezve, hogy az 1. igénypont szerint elG4llitott -
(II) 4ltalanos képletd szulfonil-fenil-alkil-amint, an- -
nak gybgyészatilag elfogadhat6, bézissal képzett:
s6jat, és amennyiben a vegyiletek karboxil- és
hidroxilcsoportot tartalmaznak, laktonjit — a kép-=
letben R, R2, A és B jelentése az 1. igénypont
targyi korében megadott ~ egymagdban vagy a
gy6gyszerkészitésnél szokdsos hordoz6- és/vagy-
segédanyagokkal gyégyszerkészitménnyé dolgoz-
zuk fel.
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RrSOZNH—(CHa)n@- W— COOH (l )

Rrsoa—tr—-B@—A ()

R(—50, OH R~ SO,NH X—BQA
|

R2
(\V) (V) (V\)

R 7~ X -C—C-
(Vi) TR (i)
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