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Dr. Karl Thomae Gesellschaft mit

beschrdnkter Haftung
Biberach an der Riss

Saksa-BRD

Uusia bentsoyylijohdoksia, niiden valmistaminen ja niiden kdyttd
ld8keaineina. - Nya benzoylderivater, deras framstdllning och

deras anvdndning sasom likemedel.

Oheisen keksinn®n kohteena ovat uudet yleiskaavan (I) mukaiset

bentsoyylijohdokset
(0]
R |
C - X-A-X-B
Ry
‘\N - CH
P 2
R3 (1)
NH2

niiden fysiologisesti sopivat happoadditiosuolat epdorgaanisten tai
orgaanisten happojen kanssa ja ndiden yhdisteiden valmistusmenetelmit
sekd uusien bentsoyylijohdosten ja niiden suolojen k#yttd lidkeai-
neina. Uusilla yhdisteilld on arvokkaita farmakologisia ominaisuuksia.
Erityisesti niilld on tulehduksia estdvid vaikutus ylldttdvdan pienin

sivuvaikutuksin.

Edelld olevassa yleiskaavassa I
X on happiatomi tai iminoryhm&, jolloin molemmat rvhmdt X voivat

olla samanlaisia tai erilaisia,



Rl on happi-, fluori-, kloori- tai bromiatomi,

R2 ja R3, jotka voivat olla samanlaisia tai erilaisia, ovat vetyato-
meja, l-6-hiiliatomisia suoraketjuisia tai haarautuneita alkyylirvh-
mid#, jotka voivat olla substituoidut fenyyliryhm&lld tai dialkyvyli-
aminoryhmdlld, jossa on 1 - 3 hiiliatomia kummassakin alkyyliosassa,
pyridyyli- tai sykloalkyyliryhmid, joissa on 5 - 7 hiiliatomia,

tai R, ja R3 vhdessd niiden vdlissd sijaitsevan typpiatomin kanssa
merkitsevdt pyrrolidino-, piperidino-, heksametyleeni-imino-, morfo--
lino-, N-aryylipiperatsino- tai N-alkyylipiperatsinoryhmdd, jolloin
alkyyliryhmd voi sisdltdd 1 - 3 hiiliatomia,

A on 5-7-hiiliatominen sykloalkyleeniryhmd tai 2-10-hiiliatominen
alkyleeniryhmd, joka voi olla substituoitu yhdelli tai kahdella
alkyyliryhmdlld, jossa kulloinkin on 1 - 3 hiiliatomia, yhdelld tai
kahdella karbalkoksiryhmdlls, joissa on yhteensid 2 - 4 hiiliatomia,
vhdelld tai k&hdella fenyvliryhmdllid, 1 - 4 hydroksyyliryhmi11li,
halogeenimetyyli-, hydroksimetyyli-, alkanoyylioksi- tai alkanoyyli-
oksimetyyliryhm&lld, joissa kulloinkin on 1 - 18 hiiliatomia alkanoyy-

liosassa, tai ryhm&1l14, jonka kaava on

0] NH
2

jollqin R R2 ja R, tarkoittavat samaa kuin edelld, tai jonka voi

’
katkaistalhappi— tai rikkiatomi, sulfoksidi-, sulfonyyli=-, bentseeni-,
sykloheksaani-, pyridiini-, piperatsino- tai iminorvhmi, jolloin
iminoryhmd voi olla substituoitu l-6~hiiliatomisella alkyyliryhmdlli,
fenyyli- tai fenyylialkyyliryhm#l1li, jossa on 1 - 3 hiiliatomia

alkyyliosassa, ja
B on antiflogistikan, joka sis8lt33i karboksyyliryhm&n ja joka sen

kauttaon sidottu ryhmidn X, asyyliryhmi.

Td118in ryhmdnd B tulee kysymykseen asyyliryhmi#, jonka yleiskaava on
E~D~- CO -

Jjossa
D on yksinkertainen sidos ryhmi#n E ja karbonyvliryhmin hiiliatomin

vdlillad, tai ryhmd, jonka kaava on



Ry Ry

- CH - tai - CO - CH, - CH -

2

jolloin
R4 on vetyatomi, metyyli- tai etyyliryhmi#, ja
E on ryhmi, jonka kaava on

tai

jolloin
R. on vety-, fluori-, kloori- tai bromiatomi tai hydroksiryhmi,

5
R,. on mahdollisesti metyyliryhmillsd, trifluorimetyyliryhmills,

fguori—, kloori- ja/tai bromiatomeilla mono-, di- tai trisubstituoitu
fenyyli~, fenoksi- tai fenyvliaminoryhmd, 2-metyylipropvyli-, syklo-
heksyyli-, asetoksi-, bentsoyyli-, 2-tienyylikarbonyyli-, 2,5-di-
hydro-1H~-pyrrol-yyli- tai 1,3-dihydro-1-okso-2H-isoindol=2-yyliryhmi
Jja

R7 on metyyli~, trifluorimetyylirvhmilli, fluori-, kloori- ja/tai
bromiatomeilla mono- tai disubstituoitu fenyyliaminoryvhmi,

taji E-D-CO- on

1-(4-klooribentsoyyli) -5-metoksi-2-metyvli-1lH-indol-3-asetyyli-,
(+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetyyli-,
5-bentsoyyli-a-metyyli-2-tiofeeniasetyyli-,
l-metyyli~5-(4-metyylibentsoyyli)-1H-pyrroli~2-asetyyli-,
5-fluori-2-metyyli~1-//4~ (metyylisulfinyyli)-fenyyli/-metyleeni/-
l1H-indeeni-3-asetyyli~,
6,11-dihydro-1l-okso-dibents/b,e/oksepiini-3-asetyyli-,
6,11-dihydro-1l-okso-dibents/b,e/oksepiini-2-asetyyli-,
a-metyyli—S—Okso-SH—dibentso/Z,d/sykloheptaani—2—asetyyli—,
2—(4~kloorifenyyli)-a-metyyli—S—bentsoksatsoliasetyyli—,
6-kloori-o-metyyli-9H-karbatsoli-2-asetyyli-,
1,3,4,9-tetrahydro-l1-propyyli-pyrano/3,4-b/indoli+l-asetyyli-,
1,8-dietyyli~1,3,4,9-tetrahydro~pyrano/3,4-b/indoli-2-asetyyli-,
2-//4,5-bis(4-kloorifenyyli)=~2-oksatsolyyli/tio/propanoyyli-,



l-(4-kloorifenyyli)-2,5-dimetyvyli-1H-pvrroli-3-asetyvli-,
4- (4-kloorifenyyli)~2-fenyyli-5-tiatsoliasetyyli-,
10-metyyli-1lOH-fenotiatsiini~2-asetyyli-,
7-metoksi-o,l10-dimetyyli~1OH-fenotiatsiini-2~asetyyli- tai
5-kloori-3-metyyli-bentso/b/tiofeeni-2-asetyylirvhmi.

Ryhmien Re ja R7 mddritelmdn yhtevdessd mainittuina substituoituna
fenyyli-, fenokgi- tai fenyvliaminoryhminid tulevat kysymykseen:

R6 on erityisesti 2-fluorifenyyli-, 4-fluorifenyyli~, 2,4-difluori-
fenyyli-, 2,4-dikloorifencksi-, 3=-trifluorimetyylifenyyliamino-,
2,6~dikloorifenyyliamino-, 3-kloori-2-metyylifenyyliamino-, 2,6~
dikloori-3-metyylifenyyliamino~ ja 2,3~dimetyylifenyyliaminoryhm4

ja

R% on 3-trifluorimetyylifenyyliamino-, 2-metyyli-3-trifluorimetyyli-
fenyyliamino- ja 3-kloori-2-metyylifenyyliaminoryhmé.

Antiflogistikoina, jotka sisdltdvdt karboksyvliryhmidn, tulevat siten

kysymykseen esimerkiksi seuraavat:

1-(4-klooribentsoyyli) -5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3~etikkahappo,
(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliinietikkahappo,
2-/(2,6-dikloorifenyyli) amino/~fenyylietikkahappo,
3—bentsoyyli—a-metyyli—fenyylietikkahappo,

a-metyyli-4- (2-metyylipropyyli)-fenyylietikkahappo,
2-fluori-a-metyyli-/1,1'-bifenyyli/-4-etikkahappo,

4~ (1, 3-dihydro-l-okso-2H-isoindol-2-yyli)~a-metyyli-fenyylietikka-
happo,

asetyylisalisyylihappo,
2-/(2,6-dikloori-3-metyylifenyyli)amino/-bentsoehappo,
2-/(3~kloori-2-metyylifenyyli)amino/-bentsoehappo,
5-bentsoyyli-a-metyyli-2-tiofeenietikkahappo,
l—metyyli—S-(4—metyylibentsoyyli)—lH—pyrroli—2—etikkahappo,
5-fluori-2-metyyli-1-//4-(metyylisulfinyyli) fenyyli/metyleeni/-1H-
indeeni-3-etikkahppo,
6,11-dihydro-1l-okso-dibents/b,e/oksepiini-3-etikkahappo,
6,ll—dihydro—ll-okso—dibents/b,e/oksepiini—2-etikkahappo,
a—metyyli-5—okso—5H-dibents/a,d/syklohepteeni—2—etikkahappo,



2-(4-kloorifenyyli)—=g~metyyli-5-bentsocksatsolietikkahappo,
6-kloori- -metyyli-9Ht+karbatsoli-2-etikkahappo,
o—etyyli-4-(2-metyylipropyyli)-fenyylietikkahappo,
a-metyyli-3-fenoksi-fenyylietikkahappo,

2-(2,4-dikloorifenoksi) -fenyylietikkahappo,
y-okso/1,1'-bifenyyli/-4~butaanihappo,
2',4'-difluori~-4-hydroksi-/1,1'-bifenyyli/~3-karboksyylihappo,
1,3,4,9-tetrahydro-l-propyyli-pyrano/3,4-b/indoli-l-etikkahappo,
1,8-dietyyli=1,3,4,9-tetrahydro-pyrano/3,4-b/indoli-l-etikkahapro,
2~//4,5-bis (4-kloorifenyyli)-2-oksatsolyyli/tio/-propaanihappo,
2-//3=(trifluorimetyyli) fenyyli/amino/-bentsoehappo,
1-(4-kloorifenyyli)-2,5-dimetyyli~1H-pyrroli-3-etikkahappo,
3-kloori-o-metyyli-4~ (2-tienyylikarbonyyli)-fenyvlietikkahappo,
2-/(3~kloori-2-metyylifenyyli)-amino/~3~pyrdiinikarboksyylihappo,

' 2-//2-metyyli-3= (trifluorimetyyli) fenyyli/amino/-3-pyridiinikarboksyy-
lihappo,

4- (4-kloorifenyyli)=-2-fenyyli-5-tiatsolietikkahappo,
3~kloori~-4-(2,5-dihydro~1H-pyrrol~l-yyli) -o-metyyli-fenyvlietikka~-
happo,

10-metyyli~10H-fenotaitsiini-2~etikkahappo,
7-metoksi-o,10~-dimetyyli-10H-fenotiatsiini-2-etikkahappo,
5-kloori-3-metyyli-bentso/b/tiofeeni-2-etikkahappo,
o-metyyli-4-(2-tienyylikarbonyyli)-fenyylietikkahappo,
3-kloori~4-sykloheksyyli-y-okso-fenyylivutaanihappo,
2-/(2,3-dimetyylifenyyli)amino/~bentsoehappo ja
2-//3-(trifluorimetyyli) fenyyli/amino/~3-pyrimdiinikarboksyylihappo.

Oheisen keksinndn kohteena ovat siten erityisesti uudet vleiskaavan
I bentsoyylijohdokset, joissa B on ryhmd -CO-D-E, jolloin D ja E
tarkoittavat samaa kuin edelld, niiden fysiologisesti sopivat happo-
additiosuolat epdorgaanisten tai orgaanisten happojen kanssa ja
niiden valmistamismenetelmit sekd uusien bentsoyylijohdosten ja
niiden suoclojen kédvttd ld8keaineina.

Ryhmien R R3, A, D ja E mddritelmien yhteydessd mainittuina

ll R2I
merkityksind tulevat siten kysymykseen seuraavat:

Rl on vety-, fluori-, kloori- tai bromiatomi,
Ry
ryhméd ,'N - on amino-, metyyliamino-, etyyliamino-, n-propyyliami-
R
3



no-, isopropyyliamino-, n-butyyliamino-, tert.butyyliamino-, n-
pentyyliamino~, n-heksyyliamino-, dimetyyliamino-, dietyyliamino-,
di-n-propyyliamino-, di-isopropyyli-, amino-, di-n-butyyliamino-,
di-n-pentyyliamino-, di-n-heksyyliamino-, etyvli-metyyliamino-,
metyyli-propyyliamino-, etyyli-propyyliamino-, etyyvli-butyyliamino-,
propyyli-isopropyyliamino-, propyylibutyyliamino=-, metyyli-syklo-
pentyyliamino~, metyyli-sykloheksyyliamino-, metyyli-sykloheptyyli-
amino-, etyyli-syklopentyyliamino-, etyyli-sykloheksyyliamino-,
etyyli~sykloheptyyliamino-, propyyli-syklopentyyliamino-, propyyli-
sykloheksyyliamino—-, propyyli-sykloheptyvliamino-, syklopentyyli-
amino-, sykloheksyyliamino—-, sykloheptyyliamino-, disykloheksyyli-
amino-, bentsyyliamino-, metyyli-bentsyvliamino-, etyyli-bentsyyli-
amino-, sykloheksyyli-bentsyyliamino-, dibentsyvliamino-, fenyyli-
etyyliamino-, metyyli-fenyylietyyliamino-, propyyli-fenyylietyyli-
amino-, fenyylipropyyliamino-, fenyyliamino-, metvyli-fenyyliamino-,
etyylifenyyliamino-, 2-(dimetyyliamino)-etyyliamino-, 2-(dietyyli-
amino)-etyyliamino-, 2-(dipropyyliamino)-etyyliamino-, 3-(dimetyyli-
amino)-propyyliamino-, 3-(dipropyyliamino)-propyyliamino-, N-metyy-
li-2-(dimetyyliamino)-etyyliamino—, N-etyyli-2-(dietyyliamino)-
etyyliamino-, pyridyyliamino-, pyrrolidino-, piperidino-, heksa-
metyleeni-imino~, morfolino-, N-metyyli-piperatsino—-, N-etyyli-
piperatsino=~, N-propyyli-piperatsino-, N-isopropyyli-piperatsino-

_ tai N-fenyylipiperatsinoryhmi,

A on 1,2-syklopentyleeni-, 1,3-syklopentyleeni-, 1,2-sykloheksylee-
ni-, 1,3-sykloheksyleeni-, 1,4-sykloheksyleeni~, 1,2-sykloheptylee-
ni-, 1,3-sykloheptyleeni-, 1,4-sykloheptyleeni-, etyleeni-, n-pro-
pyleeni-, n-butyleeni-~, n-pentyleeni-, n-heksyleeni-, n-heptvleeni-,
n-oktyleeni-, n-nonyleeni-, n-dekyleeni-, l-metyyli-etyleeni-, 2-
metyylietyleeni-, 1,2-dimetyyli-etyleeni~, l-metyyli-propyleeni-,
2-metyyli-propyleeni-, 3-metyyli-propyleeni-, 1,2-dimetyvyli-propy-
leeni-, 1,3-dimetyvli-propyleeni-, 2-metyyli-2-n-propyyli-propvlee-
ni-, l-metyyli-butyleeni-, l-metyyli-pentyleeni-, l1-fenyyli-etyleeni,
2-fenyylietyleeni-, 1,2-difenyyli-etyleeni-, l1l-fenyyli-n-propyleeni-,
l-metoksikarbonyyli-etyleeni-, l-etoksikarbonyyli-etyleeni-, 2-
etoksikarbonyyli-etyleeni~, 1,2-dietoksikarbonyyli-etyleeni-, 1-
etoksikarbonyyli-propyleeni-~, 2-etoksikarbonyyli-propyleeni-, 3-
etoksikarbonyyli-propyleeni-, l-propoksikarbonyyli~etyleeni-, 2-
propoksikarbonyyli-etyleeni-, 2-hydroksipropyleeni-, 2-hydroksi-
butyleeni-, 3-hydroksi-butyleeni-, 2,3-dihydroksibutyleeni-,
2-hydroksi-pentyleeni-, 2,3,4~trihydroksi-pentvleeni-, 2,3,4,5-



tetrahydroksi-n-heksvleeni~, l-kloorimetvyli~-etyleeni-, 2-kloori-
metyyli~etyleeni-, l-hydroksimetyyli-etyleeni-, 2-hydroksi-metyyli-
etyleeni-, 2-asetoksimetyyli-etyleeni-, 2-pentanoyylioksimetyyli~
etyleeni-, 2-dekanoyylioksimetyyli-etyleeni-, 2~tetradekanoyyli-
oksimetyyli~etyleeni-, 2-oktadekanoyylioksimetyyli-etyleeni-, 2-
/4=amino-3-bromi-5- (N-sykloheksyyli~etyyliamino-metyyli)-bentsoyyli-
oksimetyyli/-etyleeni-, 2-asetoksi-propyleeni-, 2-pentanoyylioksi-
propyleeni-, 2-dekanoyylioksi-propyleeni-, 2-tetradekanoyvlioksi-
propyleeni-, 2-oktadekanoyylibksi-propyleeni-, dietyleenidioksidi-,
dietyleenisulfidi-, dietyleenisulfoksidi-, dietyleeni-sulfonyyli=-,
N,N-dietyleeniamino-, N,N-dietyleeni-metyyliamino-, N,N-dietyleeni-
etyyliamino-, N,N-dietyleeni-propyyliamino-, N,N-dietyleeni-iso-
propyyliamino-, N,N-dietyleeni-butyyliamino-, N,N-dietvleeni-tert.
butyyliamino-, N,N-dietyleeni-heksyyliamino-, N,N-dietyleeni-fenyvli-
amino-, N,N-dijetyleeni-bentsyyliamino-, N,N-dietyleeni-fenyvlipro-
pyyli-amino~, etyleeni-propyleenioksidi-, N-etyleeni-N-propyleeni-
metyyliamino-, N-etyleeni-N-butyleeni-etyyliamino-, svkloheksaani-
dimetyleeni-, ksylyleeni-, pyridiini-dimetyleeni-, N,N'-dietyleeni-

piperatsino- tai N-etyleeni-N'-propyleeni-piperatsinoryhm&,

D on yksinkertainen sidos ryhmdn E ja karbonyvvliryhmin hiiliatomien
vdlilld, metyleeni-, etylideeni-, propylideeni-, propvlen-l-oni-,

3~metyyli-propylen-l-oni- tai 3-etyyli-propylen-l-oni-ryhmd,

E on 1-(4-kloori-bentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indol-3-yyli-,
?*T—6-metoksi—naftalin-2~yyli-, 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-
fenyyli-, 2-asetoksi-fenyyli-, 3-bentsoyyli-fenyyli-, 4-(2-metyyli-
propyyli)-fenyyli-, 2-fluori-/1,1'-bifenyyli/=4-yyli-, 4-(1,3-dihydro-
l-okso-2H-isoindol-2-yyli)-fenyyli-, 2-/(2,6-dikloori-3-metyyli=-
fenyyli)amino/fenyyli-, 2-/(3-kloori-2-metyylifenyyli)amino/fenyyli-,
S-bentsoyyli-2-tienyyli-, l-metyyli-5-(4-metyylibentsoyyli)-1H-
pyrrol=2-yyli-, 5-fluori-2-metyyli-1-//4- (metyylisulfinyyli)fenyyli/-
metyleeni/-1H-inden-3~-yyli-, 6,11-~dihydro-ll-okso-dibents/b,e/-
oksepin-3-yyli-, 6,1ll-dihydro-1l-okso~-dibents/b,e/oksepin-2-yyli-,
5-ockso-5H~-dibentso/a,d/sykloheptan-2-yyli-, 2-(4-kloorifenyyli)-
bentsoksatsol-5-yyli-, 6-kloori-9H-karbatsol-2-yyli~, 3-fenoksifenyy-
li-, 2~(2,4-dikloorifencksi)-fenyyli~, /1,1'-bifenyvli/-4-yvli-,
2',4'-difluori-4-hydroksi-/1,1'-bifenyyli/-3-yyli~, 1,3,4,9-tetra-

tetrahydro-pyrano/3,4-b/indol-1-yvli-, /4,5-bis(4—kioorifenyyli)—2—



oksatsolyyli/~tio-, 2-//3-(trifluorimetvyli)fenyvli/amino/fenyyli-,
1- (4-kloorifenyyli)-2,5~dimetyyli-1H-pyrrol-3-yyli~, 3-kloori-4-(2-
tienyylikarbonyyli)-fenyyli-, 2—/(3-kloéri—2-metyylifenyyli)amino/—
pyrid-3-yyli-, 2-//2-metyyli-3-(trifluorimetyyli) fenyyli/amino/-
pyrid-3-yyli-, 4-(4-kloorifenyyli)-2-fenyyli-tiatsol-5-yyli-, 3-
kloori-4-(2,5-dihydro~1H-pyrrol-1-yyli)-fenyyli-, 1lO-metyyli-1OH-
fenotiatsin-2-yyli-, 7-metoksi-1lO0-metyyli-lOH-fenotiatsin-2-vyli-,
5-kloori-3-metyyli-bentso/b/tiofen-2-yvli-, 4~ (2-tienyylikarbonyyli)-
fenyyli-, 3-~kloori-4-sykloheksyyli-fenyyli-, 2-//3-(trifluorimetyy-
1li) fenyyli/amino/-pyrid-3-yyli~ tai 2-/(2,3-dimetyylifenyyli)amino/~
fenyyliryhmd.

Parhaina pidettyjd vleiskaavan I mukaisia yhdisteitd ovat kuitenkin
yhdisteet, joissa

X on happiatomi tai iminoryhmd, jolloin molemmat ryhmdt X voivat
olla samanlaisia tai erilaisia,

Rl on vety-, kloori- tai bromiatomi,

R2 ja R3, jotka voivat olla samaniaisia tai erilaisia, ovat vetyato-
meja, l-4-hiiliatomisia alkyyliryhmi&d, 5-7-hiiliatomisia sykloalkyyli-
ryhmid, bentsyyli- tai 2-dietyyliamino-etyyliryhmid tai R2 ja R3
vhdessd niiden vdlissd sijaitsevan typpiatomin kanssa merkitsee
pyrrolidino-, piperidino-, heksametyleeni-imino-, morfolino-, N-
metyyli-piperatsino—- tai N-fenyylipiperatsinoryhmdd,

A on 2-10-hiiliatominen suoraketjuinen alkyleeniryhmd, etyleeniryhmd,
joka on substituoitu yhdelld tai kahdella metyyliryhm&dlld, yhdelld

tai kahdella alkoksikarbonyyliryhmdlld, joissa on vhteensa kummassa-
kin 2 tai 3 hiiliatomia, yhdelld tai kahdella fenyvliryhmd&lld, hyd-
roksi—-, kloorimetyyli-, hydroksimetyyli-, 4-amino-3-bromi-5-(N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovylioksimetyyli- tai alkanoyy-
lioksimetyyliryhm&lld, jossa on 1 - 18 hiiliatomia, propyleeniryhmd,
joka 2-asemassa on substituoitu hydroksirvhmdlld tai alkanoyylioksi-
ryhm&lld, jossa on 1 -~ 18 hiiliatomia, tai kahdella alkyyliryhm&lli,
joissa kulloinkin on 1 - 3 hiiliatomia, neljdllid hydroksiryhmdlls
substituoitu n-heksyleeniryhmd, sykloheksyleeniryhmd8 tai suoraket-
juinen alkyleeniryhmd, jossa on 4 - 6 hiiliatomia ja jonka C-atomien

2 ja 3 tal 3 ja 4 vdlissd katkaisee happi- tai rikkiatomi, sulfoksi-
di-, sulfonyyli-, amino-, fenyyliamino-, bentsyyliamino-, piperatsi-
no- . tai alkyyliaminoryhm&, Jjossa on 1 - 4 hiiliatomia, 1,4-syklo-
heksaani-dimetyleeni-, p-ksylyleeni- tai 2,6-pyridiini-dimetyleeni-

ryhmd ja



B on 2-asetoksibentseeni-, 2~/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetr
tyyli-, l-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indol-3-ase-
tyyli-, 3-bentsoyyli-o-metyyli-fenyyliasetyyli-, o-metyyli-4-(2-
metyyli-propyyli)-fenyyliasetyyli-, 2-fluori~ -metyyli-/1,1"'-
bifenyyli/-4-asetyyli- ja (+)-6-metoksi-g-metyyli~2-naftaliiniase-
tyyliryhmd, ja niiden fysiologisesti sopivat happoadditiosuolat

epéorgaanisten tai orgaanisten happojen kanssa.

Erityisen suositeltuja yleiskaavan I mukaisia yhdisteitd ovat ne,
Jjoissa

X on kulloinkin happiatomi,

R, on bromiatomi,

R2 on metyyli- tai etyyliryhmi,

R, on etyyli- tai sykloheksyyliryhmd tai R, ja R, vhdessd typpiato-
min kanssa on heksametyleeni-iminoryvhmi,

A on suoraketjuinen, 2-6-hiiliatominen alkyleeniryhmd tai suoraket-
juinen, 4-6-hiiliatominen alkyleeniryhmd, jonka C-atomien 2 ja 3

tai 3 Jja 4 vdlissd katkaisee happi- tai rikkiatomi, etyyliamino- tai
propyyliaminoryhmi, ja

B on 1-{(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvvli-1H~indol-3-asetvyli-,
2~/(2,6-dikloorifenyyli) amino/fenyyliasetyyli-, 3-bentsoyyli-o-
metyyli-fenyyliasetyyli-, (+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniase-
tyyli=, a-metyyli~4-(2-metyylipropyyli)-fenyyliasetyyli- tai 2-
fluori-a-metyyli~/1,1'-bifenyyli/-4-asetyyliryhmd, ja niiden fysio-
logisesti sopivat suolat epdorgaanisten tai orgaanisten happojen

kanssa.

Keksinndn mukaisesti uudet yleiskaavan I mukaiset vhdisteet saadaan

seuraavilla menetelmilli:

Yleiskaavan II mukainen karboksyylihappo
B - OH

tai sen suola tai sen reaktiokykyinen johdos saatetaan reagoimaan

vleiskaavan III mukaisen yhdisteen
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. 0
I )
H=-X~"A=X~C

, .
CH. - N (IIT)

NH2

tai sen alkalisuolan tai reaktiokykyisen johdoksen kanssa tai

vleiskaavan IV mukainen karboksyylihappo

COOH

2

tai sen suola tai reaktiokykyinen johdos saatetaan reagoimaan yleis-

kaavan V mukaisen yhdisteen

H-X-A-X-B8B (V)

sen alkalisuolan tai reaktiokykyisen johdoksen kanssa, joissa kaa-
voissa Rl - R3, A, B ja X tarkoittavat samaa kuin edelld ja ryhmi
HX yhdessd viereisten, ryhmdn A o~ ja B-asemassa sijaitsevien hiili-

atomien kanssa voi merkitd my8s oksiranyyliryhmid.

Reaktiossa on siten kyse yleiskaavan III tai IV mukaisen yhdisteen
asyloinnista yleiskaavan II tai IV mukaisella karboksyvlihapolla tai
sen funktionaalisella johdoksella, mahdollisesti, kun l3snid on
happoaktivoivaaja/tai vettd sitovaa ainetta, ja yleiskaavan II

tai IV mukaisen karboksyylihapon reaktio yleiskaavan III tai V mu-
kaisen yhdisteen reaktiokykyisen johdoksen kanssa tai vleiskaavan

IT tai IV mukaisen karboksyylihapon suolan alkylointi yleiskaavan

IIT tai IV mukaisen vhdisteen vastaavana funktionaalisena johdoksena.

Yleiskaavan II tai IV mukaisen karboksyylihapon funktionaalisena joh-
doksena tulevat kysymykseen esimerkiksi sen alkyyli-, aryyli- tai
aralkyyliestri, kuten metyvli-, etyyli-, fenyyli- tai bentsyyliesteri,
sen imidatsolidi, sen happohalogenidi, kuten happokloridi tai happo-
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bromidi, sen anhydridi, sen seka-anhydridi alifaattisten tai aromaat-
tisten karboksyylihappojen tai hiilihappoestereiden kanssa, esimer-
kiksi etikkahapon, propionihapon tai hiilihappoetyyliesterin kanssa,
sen asyylioksitrifenyylifosfoniumsuola, sen N-asyylioksi-imidi tai,
mik&dli aminoryhmd on yleiskaavan IV mukaisen vastaavan karboksyyli=-
hapon 2-asemassa, myds sen isatohappoanhydridi. Yleiskaavan III

tai IV mukaisen yhdisteen reaktiokyvkyisend Jjohdoksena tulevat kysy-
mykseen sen fosfatsojohdos, mikdli X on iminorvhmid, ja, mikdli X

on happiatomi, sen epoksidi, halogenidi, kuten kloridi, bromidi tai
jodidi, sen sulfonihappoesteri, kuten metaanisulfonihapon tai p-
tolueenisulfonihapon esteri tai sen esteri alifaattisten tai aro-
maattisten karboksyylihappojen kanssa, kuten esteri etikkahapon,
propionihapon tai bentsoehapon kanssa, ja yleiskaavan II tai IV
mukaisen karboksyylihapon suoloina tulevat kysymykseen sen alkali-

ja maa—alkalisuola, kuten natrium-, kalium- tai kalsiumsuocla tai

sen hopeasuola.

Vettd sitovina ja/tai happoaktivoivina aineina tulevat kysymvkseen
esimerkiksi kloorimuurahaishappoesteri, kuten kloorimuurahaishappo-
etyyliesteri, tionyylikloridi, fosforitrikloridi, fosforipentoksidi,
N,N'~disykloheksyylikarbodi~imidi, N,N'-karbonyylidi-imidatsoli,
N,N'=-tionyyli-di-imidatsoli tai booritrifluoridi-eteraatti.

Reaktio suoritetaan tarkoituksenmukaisesti liuottimessa, kuten di-
kloorimetaanissa, kloroformissa, hiilitetrakloridissa, eetterissd,
dioksaanissa, tetrahydrofuraanissa, bentseenissd, tolueenissa,
dimetyyliformamidissa tai metanolissa, mahdollisesti, kun mukana

on epdorgaanista emdstid, kuten natriumkarbonaattia, tali tertiddristd
orgaanista emdstd, kuten trietyyliamiinia, pyridiinid ja/tai 4-
dimetyyliaminopyridiinid, joka samanaikaisesti voi toimia myds liuot-~
timena, mahdollisesti, kun mikana on happoaktiveoivaa ainetta, 18mpd-—
tiloissa valilld - 25 ja 250°C, parhaiten kuitenkin ldmp&tiloissa
vdlilld -10°C ja k&ytetyn liuottimen kiehumislamp6tila. Mahdollisesti
in situ syntyvad, yleiskaavojen II - V mukaisen yhdisteen funktionaa-
lista johdosta ei t&d118in tarvitse eristdid ja lisdksi reaktio voidaan
suorittaa myds ilman liuotinta ja/tai kun mukana on reaktiota joudut-

tavaa ainetta, kuten natriumhydridid tai 4-dimetyyliaminopyridiinid.

Lisdksi voidaan reaktion aikana syntyvé vesi poistaa tislaamalla

aseotrooppisesti, esimerkiksi kuumentamalla tolueenin kanssa veden-
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erottimessa, mahdollisesti kun mukana on kuivausainetta, kuten magne-

siumsulfaattia tai molekyyliseulaa.

Yleiskaavan II tai IV mukaisen karboksyylihapon alkalisuolan reaktio
yleiskaavan III tai V mukaisen yhdisteen kanssa, jossa HX on halogee-
niatomi, kuten kloori- tai bromiatomi, voidaan kuitenkin suorittaa
erityisen edullisesti, kun mukana on reaktiota jouduttavaa ainetta,
kuten alkalijodidia, esimerkiksi natrium- tai kaliumjodidia, tai

kun mukana on faasinsiirtokatalyytti#, kuten nk. kruunueetterid,

esimerkiksi 15-Krone=-5-eetterii.

Keksinndn mukaisesti saadut yleiskaavan I mukaiset vhdisteet, joissa
ryhmd A sisdltdd hydroksyyliryhmdn, voidaan mydhemmin muuntaa asy-
loimalla vastaaviksi yleitkaavan I mukaisiksi asyylioksiyhdisteiksi,
ja yleiskaavan I mukaiset yhdisteet, joissa rvhmd A on happiatomin
katkaisema alkyleeniryhmd, voidaan muuntaa hapettamalla vastaaviksi
yleiskaavan I mukaisiksi sulfoksidi- tai sulfonyylivhdisteiksi.
Yleiskaavan I mukaiset yhdisteet, joissa ryhmd A tarkoittaa sulfoksi=-
diryhmédn katkaisemaa alkyleeniryhmdi, voidaan muuntaa hapettamalla

vastaaviksi sulfonyyliyhdisteiksi.

Jalkikdteen tapahtuva asylointi suoritetaan tarkoituksenmukaisesti
livottimessa, kuten dimetyyliformamidissa, tetrahydrofuraanissa,
tolueenissa tai metyleenikloridissa vastaavalla karboksyylihapolla
tai sen reaktiokykyiselld johdoksella, kuﬁen anhydridilld, happoha-
logenidilla, l-imidatsolyylijohdoksella tai sen seka-anhydrideilli
karboksyylihappojen tai hiilihappoestereiden kanssa, mahdollisesti,
kun mukana on happoaktivoivaa ja/tai vettd sitovaa ainetta, esimer-
kiksi kloorimuurahaishappoetyyliesterid, tionyvlikloridia, N,N'-
disykloheksyylikarbodi-imidi& tai N,N'-karbonyylidi-imidatsoli,

ja mahdollisesti, kun mukana on epiorgaanista emistd, kuten natrium-
karbonaattia tai tertid&ristd orgaanista emdstd, kuten trietyyli-
amiinia tai pyridiinid, joka samanaikaisesti voi toimia myds liuotti-
mena, ldmpdtiloissa vdlilld -25 ja 250°¢, parhaiten kuitenkin laAmpd-

tilassa vd1lilld -10°C ja kdytetyn liuottimen kiehumisldmpdtila.

Jdlkikdteen tapahtuva hapettaminen suoritetaan parhaiten liuottimessa,
esimerkiksi vedessd vesi/pyvridiinissd, jdHetikassa tai metanolissa,
kdytetystd hapettimesta riippuen tarkoituksenmukaisesti ladmp&tilois-
sa vililla -80 ja 1loo°c.
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Yleiskaavan I mukaisen sulfoksidin valmistamiseksi suoritetaan jdlki-
kdteen tapahtuva hapettaminen ekvivalentilla k&dyvtettyd hapetinta,
esimerkiksi vetyperoksidilla jd&etikassa O - ZOOC:ssa, perhapolla,
kuten peretikkahapolla, m~klooriperbentsoehapolla tai peroksitri-
fluorietikkahapolla 0 - 50°C:ssa, natriummetaperijodaatilla--vesipitoi-
sesga métandlissa tai etanolissa 15 - 250C:ssa, tert.butyylihyvpoklo=-
riitilla metanolissa -80 -~ -30°C:ssa, jodibentseenidikloridilla ve-
sipitoisessa pyridiinissd O - 50°C: ssa, typpihapolla jddetikassa

O - 209C:ssa, kromihapolla jd&detikassa tal asetonissa O - 20°C:ssa

ja sulfuryylikloridilla metyleenikloridissa -70°C: ssa, jolloin saatu
tioeetteri-kloorikompleksi hydrolysoidaan tarkoituksenmukaisesti

vesipitoisella etanolilla.

Yleiskaavan I mukaisen sulfonin valmistamiseksi jdlkik&dteen tapahtuva
hapettaminen suoritetaan tarkoituksenmukaisesti kahdella ekvivalentil-
la kdytettyd hapetinta, esimerkiksi vetyperoksidilla jddetikassa

20 - 100%C:ssa, perhapolla, kuten peretikkahapolla, m-klooriper-
bentsoehapolla tai peroksitrifluorietikkahapolla l&mpdtiloissa va-
1il11% 0 ja 50°C, typpihapolla ji#etikassa O - 20°C:ssa, kromihapolla
tai kaliumpermanganaatilla jddetikassa, vesi/rikkihapossa tai ase-

tonissa O - ZOOC:ssa.

Lisdksi voidaan uudet yleiskaavan I mukaiset bentsoyylijohdokset
muuntaa epdorgaanisilla tai orgaanisilla hapecilla fysiologisesti
sopiviksi happoadditidsuoleocikseen kdyttdmills kyseistd happoa

1 - 3 ekvivalenttia. Happoina ovat osoittautuneet sopiviksi esimer-
kiksi suolahappo, bromivetyhappo, rikkihappo, fosforihappo, maito-
happo, sitruunahappo, viinihappo, maleiinihappo tai fumaarihappo.

L&htSaineina kdytetyt vleiskaavojen II - V mukaiset yhdisteet ovat
osaksl tunnettuja kirtjallisuudesta tali ne voidaan valmistaa sindnséd
tunnetuilla mepetelmilld. Siten esimerkiksi yleiskaavan IV hukaiset
bentsoehapot ja niiden valmistaminen on kuvattu eadgtantilaisessa
patentissa 1 469 187; yleiskaavojen III (kts. DOS-julkaisu

2 926 471, jatetty 30.6.79) ja V mukaiset yhdisteet saadaan este-
r8imd1I4 tai amidoimalla vastaavat karboksyylihapot vastaavilla

yhdisteillj.

Kuten edelld jo mainittiin, uusilla yleiskaavan I mukaisilla yhdis-

teilld sekd niiden fysiologisesti sopivilla suoloilla epdorgaanisten
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tai orgaanisten happojen kanssa on arvokkaita farmakologisia ominai-

suuksia, erityisesti tulehduksia estivi vaikutus, samalla kun niilli

on yll&ttdvdn vdhdiset sivuvaikutukset.

Esimerkiksi seuraavien yhdisteiden biclogiset ominaisuudet tutkit-

tiin jé&ljemp&dnd kuvatulla tavalla:

A

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvyli-sykloheksyyliaminometyyli) -~
bentsoyylioksi/-2~ (4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H~

indoli-3-asetoksi/-etaani-hydrokloridi,

1- (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyvli-bentsoyylioksi) -2~
/1-(4-klooribentsoyyli)~5-metoksi-2-metyyli~1H-indoli~3-ase-

toksi/-etaani~hydrokloridi,

1-/4-amino-3-bromi~-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli) -
bentsoyylioksi/=-5-/2-/(2,6~dikloorifenyyli)amino/~fenyyli=-

asetoksi/-n-pentaani-hydrokloridi,

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyvli) -
bentsoyylioksi/-6-/2-/2,6~dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/-

n-heksaani-hydrokloridi,

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-
bentsoyylioksi/-etyyli/-N-/2-/2-/(2,6-dikloorifenyvli)amino/-
fenyyliasetoksi/-etyyli/~etyyliamiini-dihydrokloridi,

2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/-2'-/2-/(2,6-dikloorifenyvli)amino/-bentsyyli-
asetoksi/-dietyylidoksidi-hydrokloridi,

2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli) -
bentsoyylioksi/-2'-/2-/(2,6-dikloorifenyvli)-amino/-fenyyli="-r+ -
asetoksi/-dietyylisulfidi-hydrokloridi,

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksvyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/-2-(3-bentsoyyli-a-metyyli-fenyyvliasetoksi)—

etaani-hydrokloridi,
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I = N-/2~/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/=etyyli/=N~/2-(3-bentsoyyli-o-metyyli-fenyyli-

asetoksi)-etyyli/-n-propyyliamiini,

J = 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliamknometyvli) -
bentsoyylioksi/-3-/(+)-6-metoksi-a~metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-

n-propaani,

K = 2-/4-amino~-3=bromi=-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/~2'~/ (+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi,

dietyylisulfidi,

I, = 2~/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/-2'=/o-metyyli-4- (2-metyylipropyyli)-fenyyli-
asetoksi/~dietyylioksidi ja

M = N-/2-/4-amino~3-bromi-5- (N~etyyli~svkloheksyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/-etyyli/-N~/2-/a-metvyli-4~ (2-metyylipropyyli)-
fenyyliasetoksi/-etyyli/-n-propyyliamiini.

.) Antiflogistinen vaikutus:

Metodiikka:

Kumpaakin sukupuolta olevilla rotilla (oma kanta), joiden paino oli
120 - 150 g, laukaistiin Odeema Winter'in et al. (J. Pharmacol. 141,
369 (1963)) mukaisesti injiscimalla jalkapohjan alle 0,05 ml karra-
geenin l-prosenttista liuosta 0,85-prosenttisessa NaCl-liuoksessa.

Tutkittavat yhdisteet annettiin mahaletkun kautta 60 minuuttia ennen
Odeeman aiheuttamista hierteend l-prosenttisessa metyyliselluloosassa
(1 m1/100 painogramma) . Jalan turvotus mitattiin 3 tuntia Odeeman
laukaisun jdlkeen Doepfner'in ja Cerletti'n (Int. Arch. Allergy

appl. Immunol. 12, 89 (1958)) antamalla tekniikalla.

Tutkittavien aineiden eri annocksgilla saaduista turmoamisarvojen muu-
toksista laskettiin Linder'in lineaarisella regresgsioanalvysilld
(Statistische Methoden, 4, painos ss. 148 - 162) Birkhduser, Basel
(1964)) Fieller'in mukaisesti (Quart. J. Pharm. Pharmacol. 17, 117-
123 (1944)) ED;. sind annoksena, joka pienensi turpoamisarvoja

35 %,
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Saadut arvot on esitetty seuraavassa taulukossa:

Yhdiste nqy o on, ED35 mg/kg
A 4 10 84,7
B 4 10 35,5
C 4 10 9,9
D 3 10 29,9
E 4 10 | 18,9
F 3 10 49,2
G 3 10 6,7
H 5 10 15,8
T 3 10 ' 2,7
J 3 10 36,1
K 3 10 } 36,2
L 4 10 24,7
M 3 10 53,3

Tutkittujen annosten lukumdiri

o
I

n, = Eldinten lukumdiri/annos

2.) Suuntaa-antava toksisuus:

Kumpaakin sukupuolta oleville rotille (oma kanta) annettiin mahalet-
kun kautta tutkittavia aineita 100 mg/kg hierteeni l-prosenttisessa
metyyliselluloosassa (1 ml/100 painogrammaa). Eldimid tarkkailtiin

24 tuntia. Saadut arvot on esitetty seuraavassa taulukossa:
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Yhdiste | Annos n Oireellisten eldin~ | Kuolleiden eldin-
mg/kg ten lukum&dri ten lukumd&dri
A 100 10 0/10 0/10
B 100 10 0/10 0/10
C 100 10 0/10 0/10
D 100 10 0/10 0/10
E 100 10 0/10 0/10
F 100 10 0/10 0/10
G 100 - 10 0/10 0/10
H 100 10 0/10 0/10
I 100 10 0/10 0/10
J 100 10 0/10 0/10
K 100 - 10 0/10 0/10
L 100 10 0/10 0/10
M 100 10 0/10 0/10

Oheisen keksinn®én perustana on siten tieto, ettd liittdmilld anti-
flogistika, joka sis&ltdi karbdksyyliryhman, esterimidisesti ja/tai
amidimaisesti siltajédsenen kautta substituoitu aminometyyli-amino-
bentsoehapon kanssa saadaan uusia bentsoyylijohdoksia, joilla on

tulehduksia estdvid ominaisuuksia ja samalla yll&ttden erinomainen

siedettdvyys.

Farmakologisten ominaisuuksiensa vuoksi sopivat keksinndn mukaisesti
valmistetut yleiskaavan I mukaiset yhdisteet sekd niiden fysiologi-
sesti sopivat suolat epdorgaanisten tai orgaanisten happojen kanssa
tulehdustilojen, kuten Periartritis humeroscapularis, Brusiitti,
Synoviitti, Tendiitti, Tendovaginiitti, kihti, Polvartriitti,
Arthrosis deform., Spondylitis ankylopoetica tai hoidanuoli

hoitoon. Tdtd tarkoitusta varten ne voidaan tydstd4d, mahdollisesti
yhdistélmdnd muiden tehoaineiden kanssa, tavanomaisiksi farmaseutti-
siksi valmistemuodoiksi, kuten tableteiksi l&dikerakeiksi, kapseleiksi,
ld&kepudikoiksi, suspensioiksi, voiteiksi tai kermoiksi. Ihmisilli
yksittdisannos on 100 - 600 mg, parhaiten kuitenkin 300 - 450 mg,

1 - 3 kertaa pdivissi.

Seuraavat esimerkit selventidvit keksint88 ldhemmin:
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Esimerkki A

1-/4~amino-3-bromi-5- (n-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyv-

licksi/-2,3-dihydroksi-n-propaani

70 g (0,185 moolia) 4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykioheksyyliamino-
metyyli)-bentsoehappo-natriumsuolaa suspendoidaan 250 ml:aan 1-
kloori—2,3—dihydroksi—h~propaania ja kuumennetaan sekoittaen 3
tuntia 110 - 120°C:ssa. Sen jdlkeen suurin osa ylimd3drdisesti
1-kloori-2,3-dihydroksi-n-propaanista tislataan pois 0,02 mm Hg
paineessa, Jj84nnds liuotetaan metvleenikloridin, metanolin ja vike-
vdn ammoniakin seokseen (90/10/1) ja kromatografoidaan piihappogee-
1illd. Saatu raskasliikkeinen &1jy liuotetaan 130 ml:aan isopropa-
nolia, laimennetaan 200 ml:1la etikkahappoetvvliesterid ja muunne-
taan sen jdlkeen eetterpitoisella suolahapolla hydrokloridiksi,
joka kiteytvy 24 tunnin kuluessa O - 5°C:ssa. Kiteet erotetaan imulla,
pestddn pienelld mddrdlld eetterid ja kuivataan.

Hydrokloridin sulamispiste: 167 - 173°C.

Esimerkki B

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvli-

oksi/-2-hydroksi-etaani

41 g (0,1 moolia) 4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminome-
tyyli)-bentsoyylikloridi-hydrokloridia liuotetaan 250 ml:aan etylee-
niglykolia, lisdtddn 17 g (0,22 moolia) pyridiinid ja kuumennetaan
sen jilkeen tunti 105°C:ssa. Huoneen ldmp6tilaan jddhdyttdmisen
jdlkeen laimennetaan litralla vettd, lisitdin natriumhydroksidia

ja uutetaan eetterilli. Eetteriliuos kuivataan natriumsulfaatilla

ja haihdutetaan kuiviin. JHinnds kromatografoidaan piihappogeelilli
(etikkahappoetyyliesteri) . Haihduttamalla eluaatti saadaan hartsia,
joka kiteytyy hierrettiessi petroliecetterin kanssa ja joka kiteyte-
tddn uudelleen etanolista.

Sulamispiste: 72 - 75°cC.
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Esimerkki C

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bents~

amido/-3-hydroksi-n-propaani

30 g (0,073 mooli) 4-amino-3-bromi~5-(N-etyyli~svkloheksyyliamino-
metyyli)-bentsoyylikloridi-hydrokloridia liuotetaan 400 ml:aan
tetrahydrofuraania ja liuos tiputetaan hitaasti liuokseen, joka
gisdltdd 15 g (0,2 moolia) 3-amino-n-propanolia 300 ml:ssa tetra-
hydrofuraania. Seosta sekoitetaan puoli tuntia 50°C: ssa ja haihdu-
tetaan sen jdlkeen tyhjibssd. Jd8nnbs jaetaan veden ja kloroformin
keskan, kloroformifaasi erotetaan, kuivataan ja haihdutetaan.
Jddnnds liuotetaan isopropanoliin, tehdd&n happameksi etanolipitoi-
sella suolahapolla ja laimennetaan eetterilld. Hydrokloridi erote-
taan imulla ja-kuivataan.

Hydrokloridin sulamispiste: 110 - 113°cC.

Esimerkki D

1-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bents-

amido/-4-hydroksi-n-butaani

27,5 g (0,067 moolia) 4-amino-3~bromi=-5-(N-etyyli-sykloheksyyvliamino-
metyyli)-bentsoyylikloridi-hydrokloridia liuotetaan 400 ml:aan tetra-
hydrofuraania ja liuos tiputetaan hitaasti liuokseen, Jjossa on 12 g
(0,135 moolia) 4-amino-butanolia. Seosta sekoitetaan puoli tuntia
50°C: ssa ja sen jdlkeen haihdutetaan tyhjitssd. Jdinnds jaetaan
veden ja kloroformin kesken, kloroformifaasi erotetaan, kuivataan

ja haihdutetaan. Jididnnds puhdistetaan kromatograafisesti piihappo-
geelillsd (kloroformi:metanoli (9/1)). Kun eluaatti haihdutetaan,
saadaan 61jvyi.

IR-spektri (metyleenikloridi). amidi-CO 1650 cm *

UV~spektri (etanoli): X max 285 hm

Esimerkki E

1-/4-amino-3-bromi-5~ (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-

lioksi/-2,3~-dihvdroksi-n-propaani

2,1 g (0,05 moolia) 1-/4-amino-3~bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliami-
nometyyli)-bentsoyylioksi/-2,3-epoksi-n—-propaania liuotetaan seokseen,
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jossa on 100 ml vettd ja 100 ml metanolia. Saatu liuvos sdddetddn
rikkihapolla pH-arvoon 2 - 3, lisdtddn noin 20 mg rauta (III)-
kloridia ja keitetddn sen jidlkeen refluksoiden 2 tuntia. J8&dhdyttd-
misen j&dlkeen neutraloidaan, haihdutetaan tyhji®ssd kuiviin ja j&dn-
nds puhdistetaan kromatograafisesti piihappogeelilld (metyleeniklo-
ridi:metanoli:vdkevd ammoniakki (90/10/1)). Saatu 81jy liuotetaan
isopropanoliin ja hydrokloéridi kitevtetd&n lisddmidlld eetteripitoista
suolahappoa ja etikkahanpoetyvyliesterid.

Hydrokloridin sulamispiste: 167 - 173°C.

Esimerkki F

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-6-kloori=

n~heksaani

5,2 g {0,013 moolia) 1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-
bentsoyylioksi)-6-hydroksi-n~heksaania liuotetaan 15 ml:aan klorofor-
mia ja sekoitetaan 15 ml:n kanssa tionyylikloridia 3 tuntia 60°C:ssa.
Reaktioseos haihdutetaan ja jdd@nnds otetaan kloroformiin. Orgaaninen
faasi pestddn natriumbikarbonaattiliuoksella, kuivataan ja haihdu-
tetaan. Saatu j838nnds liuotétaan isopropanoliin ja hydrokloridi saos-
tetaan eetteripitoisella suolahapolla.

Hydrokloridin sulamispiste: 121 - 122°C.

Egsimerkki G

N-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli~sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyyli/-

L-seriini-metvyliesgteri

Liuokseen, joka sisdltdd 27,4 g (0,07 moolia) 4-amino-3-bromi-5-
(N-etyyli=sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoehappo-hvdrokloridia

250 ml:ssa dimetyyliformamidia, lisdtddn annoksittain 13 g (0,08
moolia) N,N*-karbonyylidi-imidatsolia huoneen ldmpdtilassa samalla
sekoittaen. Lisdyksen jdlkeen lHmmitetddn 50°C: een ja pidetd&dn tdsséd
ldmpdtilasea 1 tunti. Huoneen ldmpdtilaan jéddhdyttdmisen jdlkeen
lisdtddn yhd sekoittaen liuos, jossa on 12,5 g (0,08 moolia) L-
seriinimetyyliesteri~hydrokloridia ja 8,1 g (0,08 moolia) trietvyli-
amiinia 100 ml:ssa dimetyyliformamidia, ja sekoitetaan vield 16
tuntia. Sen jdlkeen poistetaan liuotin tyhjitssd ja jaddnnds jaetaan

veden ja kloroformin kesken. Kloroformifaasi pestdin vedelld, kuiva-
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taan natriumsulfaatilla Jja haihdutetaan tyhjidssd. Jaljelle jd& vaa-
leankeltaista ®1ljvd, joka kromatografoidaan piihappogeelilld (500 g

piihappogeelid, kloroformi:etikkahappoetyyliesteri = 3/1). Saadaan

varitdbntd vaahtoa.

IR-spektri (metyleenikloridi): OH 3600 cm_l
NH., 3440 cm:i
Esteri-C_CoO 1745 cm
Amidi-CO 1675 om

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm (olka), 29 nm.

Hsimerkki H

1-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovy~-

li/-D-manniitti

825 g (8,9 millimoolia) 1,6-bis-/4~amino-3~-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoy¥li/-D-manniitti-dihydrokloridia
liuotetaan seckseen, jossa on 250 ml tetrahydrofuraania ja 100 ml
vettd. Huoneen ldmpbtilassa tiputetaan liuokseen samalla sekoittaen
liuos, jossa on 13,5 ml 2N natriumhvdroksidia 100 ml:ssa tetrahydro-
furaania. Reaktioliuosta sekolitetaan huoneen ldmp&tilassa 2 1/2
tuntia, lisdtdidn 300 ml eetterid ohutlevykromatograafisen arvioinnin
jdlkeen ja syntyneet faasit erotetaan lyhyen ravistelun jilkeen.

Sen jdlkeen uutetaan orgaaninen faasi 2N suolahapolla, vesipitoinen
gsuolahappoinen uute sdddetidin alkaliseksi vikevdllid ammoniakilla

ja uutetaan eetterilld. Eetteriuutteet pestdin vedelld, kuivataan
magnesiumsulfaatilla ja haihdutetaan tyhjidssi. Sen jidlkeen haihdutus-
jddnnhds kromatografoidaan piihappogeelillid (kloroformi:metanoli:
vékevd ammoniakki = 9/1/0,1) ja saadut jakeet haihdutetaan tyhjidssé
kuiviin. Haihdutusjddnnés liuotetaan 150 ml:aan etikkahappoetyyli-
esterid ja liuokséen lisdtdén laskettu mddrd eetteripitoista suola-
happoa. Saatu hydrokloridi erotetaan imulla ja kitevtetdin uudelleen
metanoli/etikkahappoetyyliesterists.

Hydrokloridin sulamispiste: 153 - 160°¢ (hajoaa).
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Esimerkki I

1-/4-amino=3-bromi- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-

okgi/=2,3-dihydro-n—-propaani

9,8 g (0,025 moolia) 4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli~sykloheksyvliamino-
metyyli)-bentsoehappo-hydrokloridia suspendoidaan 10 g:aan (0,135
moolia) 2,3-epoksi-n-propanolia, lisdtddn 250 mg rauta(III)-klori-
dia ja ldmmitetdi#n 3 tuntia 60°C:ssa, Reaktioseos jaetaan veden ja
klorformin kesken, kloroformifaasi erotetaan, kuivataan ja haihdu-
tetaan kuiviin, J&88nnds puhdistetaan kromatograafisesti piihappo-
geelilli (metyleenikloridi:metanoli:vikevi ammoniakki = 90/10/1).
Eluaatti haihdutetaan, jd&nnds liuotetaan isopropancliin ja hydro-
kloridi kiteytet#ddn etanolipitoinen suolahappo/etikkahappoetyyli-
esterilld.

Hydrokloridin sulamispiste: 167 - 173°C.

Edellisten esimerkkien kanssa analogisesti valmistettiin seuraavat

yhdi steet:

1-/4-amino~-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-~
oksi/—-2-kloori-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 162 - 164°cC.

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-sykloheksyyli-n-propyyliaminometyvli)-bentsoyy
lioksi/~5-hydroksi-n-pentaani
Hydrbkloridin sulamispiste: 140 - 142°C.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-3~kloori-n-propaani
Bydrokloridin sulamispiste: 185 - 187°C.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyvliaminometyvli)-bentsoyvli-
oksi/-4-kloori-n-butaani
Hydrokloridin sulamispiste: 158 - 160°C.

1-/4-amino-3~-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyylianinometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-5-kloori-n-pphtaani
Hydrokloridin sulamispiste: 141 - 142,5°C.
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1-/4-amino=-3-bromi-5~ (N~etyyli~sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyyli-
oksi/-7-kloori-n=héeptaani
Hydrokloridin sulamispiste: 129 - 131°¢.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
cksi/-8~kloori~-n-oktaani
Hydrokloridin sulamispiste: 114 - 117°C.

1~-/4-amino—-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-3-hydroksi-n-propaani

Hydrokloridin sulamispiste: 184 - 185°¢,

1-/4-amino-3-bromi~5~ (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli) ~bentsoyyli-
oksi/-4-hydroksi—-n-butaani
Hydrokloridin sulamispiste: 148 - 150°C.

1-/4-amino=-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyvliaminometvyli)-bentsoyyli-
oksi/-5-hydroksi-n-pentaani

Hydrokloridin sulamispiste: 158 - 160°cC.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-6~hydroksi~n~heksaani

Hydrokloridin sulamispiste: 98 - 101°C.

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/-7-hydroksi-n-heptaani
Hydrokloridin sulamispiste: 102 - 104°C (haj.).

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)~bentsoyyli-
oksi/-8-hydroksi-n-oktaani
Hydrokloridin sulamispiste: 99 - 103°cC.

l-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~-bentsoyyli-
oksi/-4-hydroksi-sykloheksaani

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1700 cm
UV-spektri (etanoli): X max 230 nm, 298 - 300 nm.

1
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1-/4-amino-3*bromi-5+ (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyvli)-bentsoyyli-
oksi/-2~-hydroksi-n-propaani
IRFspektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 em” L

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm (olka), 297 nm.

2=~/4-amino=3-bromi-5~(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-3-hydrbksi-n-butaani
IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-Co 1705 cm_l

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm {(olka), 299 nm.
1-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheptyyliaminometyyli)=-bentsoyyli-

oksi/~5-hydroksi-n=pentaani

Hydrokloridin sulamispiste: 162 ~ 163°cC.

2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli/-

(+)-viinihappodietyyliesteri

C24H35BrN207 (543,5)
Laskettu: € 53,04 H 6,49 Br 14,70 N 5,15
Saatu: 53,30 6,59 14,55 5,12

1-/4-amino-3-bromi~5- (n-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2,3-epoksi~n~propaani
IR-spektri (metyleneikloridi): Esteri-CO 1705 cm_l

UV-spektri (etanoli): A max 300 nm.
2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-

oksi/~2'-hydroksi-dietyleenioksidi
C,-H.,.BrN, O (443,4)

20731 274
Laskettu: C 54,18 H 7,05 Br 18,02 N 6,32
Saatu: 53,90 7,19 18,25 6,26

N-/2~/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksvyliaminometyyli)-bentsovy-
lioksi/-etyyli/-N=-(2-hydroksietyyli)-metyyliamiini

C21H34BrN3O3 (456, 4)

Laskettu: € 55,26 H 7,51 Br 17,51 N 9,21

Saatu: 55,30 7,62 17,75 9,06
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1-/2-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy:

lioksi/-etyyli/-4- (2~hydroksietyyli)-piperatsiini

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-co0 1710 cm
Na-lkyyli 2830 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): ) max 300 nm.

1-/3~/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/~rpopyyli/=4= (2-hydroksietyyli)-piperatsiini
Trivetymaleinaatin sulamispiste: 144 - 146°c (haj.).

1,6-bis-/4-amino-3-bromi~5-(N=-etyyli-sykloheksyyliaminometyyvli)=-

bentsoyyli/-D-manniitti-dihydrokloridi
1

IR-spektri (KBr): Esteri-CoO 1710 cm
1

N-alkyyli 2840 cm
UV-spektri (etanoli): A max 230 nm, 295 nm.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyvli)-bentsoyyli-
oksi/-2-hydroksi-3-kloori~n-propaani’

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 cm

UV~spektri (etanoli): A max 300 nm.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bents-
amido/~-2~-hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: l&htien 65°C {haj.).

1~/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-

5-hydroksi-n-pentaani
IR-spektri (metyleenikloridi): Amidi-CO 1650 cm *

UV-spektri (etanoli): A max 285 nm.

1~-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyvyliaminometyyli)-bentsamido/~-
6-hydroksi-n-~heksaani

IR-spektri (metyleenikloridi): Amidi-CO 1650 cm
UV-spektri (etanoli): ) max 285 nm.

1

Trans-1-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -
bentsamido/-4-hydroksi~-sykloheksaani
Dihydrokléridin sulamispiste: 176°C (haj.).
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N-/4—amino—3~bromi-5—(N-etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyli/

D~glukoosiamiini
Sulamigspiste: 100 - 190°¢ (hajoaa hitaasti samalla vaahdoten).

C22H24BIN3O6 (516,5)
Laskettu: <€ 51,16 H 6,64 Br 15,47 N 8,14
Saatu: 51,00 6,87 15,30 8,00

1-/4-amino-3~bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
2-amino-etaani
Sulamispiste: 85°C:sta ldhtien (haj.).

1- (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2-kloori-

etaani
o)
Hydrokloridin sulamispiste: 142 - 145 C.

1- (4~amino~3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-3-kloori=
n-propaani

Hydrokloridin sulamispiste: 167 - 168°C.

1- (4-amino-3~bromi-5~dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-4-kloori-
n-butaani
Hydrokloridin sulamispiste: 159 - 162°c.

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)=5-kloori-
n-pentaani
Hydrokloridin sulamispiste: 117 - 119°C.

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyvli-bentsovylioksi)-6-kloori-
n-heksaani

Hydrokloridin sulamispiste: 121 - 122°C.

1- (4-amino-3-bromi-5-dietvyliaminometyyli-bentsovylioksi)-2-hydroksi-
etaani

Hydrokloridin sulamispiste: 151 - 152°%c.

l-(4-amino~3-bromi-5-dietyyliaminometyyli~bentsoyylioksi)-3-hydroksi-
n—-propaani
Hydrokloridin-=silamispiste: 139 - 141°C.
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1- (4-amino-3*bromi-5~dietyyliaminometyyli-bentsovylioksi)-4-hydroksi-

n-butaani
Hydrok loridin sulamispiste: 163 - 165°C.

1- (4~amino~3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-behtsoyyliocksi)-5-hydroksi-
n-pentaani
Hydrokloridin sulamispiste: 137,5 - 138,5°C.

l1-(4-amino=-3~bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyyliocksi)=-2,3=di-
hydroksi-n-propaani
Massaspektri: M+ 374/6 m/e (monobromi)

Laskettu: C15H23BrN204 (374/6)

1~ (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyyvlioksi)-2-hvdroksi-
3-kloori-n-propaani

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1715 cm T

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm, 298 - 300 nm.

1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni~iminometyyli-bentsoyvliioksi)-5-
kloori-n-pentaani
Hydrokloridin sulamispiste: 160 - 162°cC.

1-/4-amino~3-bromi-5- (N-etyyli-syklopentyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
~oksi/-5-kloori-n-pentaani
Hydrokloridin sulamispiste: 131 = 133°%C.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheptyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/~5-kloori-n-pentaani

Hydrokidridin sulamispiste: 156 - 158°cC.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-svkloheksyyli-n-propyyliaminometyvli) -
bentsoyylioksi/-5-kloori-n-pentaani
Hydrokloridin sulamispiste: 145 - 147°cC.

1- (4-amino-3-bromi-5-dimetyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-
etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 80 - 81°C.
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1- (4-amino=3-bromi-5-isorpopyyliaminometyyli-bentsoyylioksi) -2~
hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 90 - 93°C.

1-/4-amino-3~bromi-5-~ (N-metyyli-n-propyyliaminometyyli)~bentsoyyli-
oksi/-2-hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 124 - 128°C.

1-(4-amino-3-bromi-5-tert.butyyliaminometvyli-bentsoyvlioksi)~2~hyd-

roksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 192 - 194°c.

1- (4-amino-3-bromi-5-sykiloheksyyliaminometvyli-bentsoyylioksi) -2~
hydroksi-etaani
Dikiydrokloridin sulamispiste: 149°C (haj.).

1-/4-amino-3-pbromi-5~ (N-sykloheksyyli-metyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 169 - 171°c.

1-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-syklopentyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 186 - 187%.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheptyvliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 166 - 168°C.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-sykloheksyyli-n-propyyliaminometyyli)-
bentsoyylioksi/-2-hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 194 - 196°C.

1-/4-amino-3-bromi-5- (4-pyridyyliaminemetvyli)-bentsoyylioksi/-2-
hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 217 - 218°cC.

1-(4-amino-3~bromi~-5-pyrrolidinometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-
etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 213 - 214°c.
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1-(4=-amino-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-
etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 214 - 216°C.

1-(4-amino-3-bromi-5-moérfolinometyyli-bentsoyylioksi)—-2-hvdroksi-
etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 179 - 181°cC.

1-/4-amino~3-bromi-5~ (4-metyyli~piperatsinometyyli)-bentsoyylioksi/-
2-hydroksi-etaani
Dihydrokloridin sulamispiste: 163 - 165°cC.

l1-(4-amino—-3~-bromi-5-heksametyleeni-iminometyyli-bentsoyylioksi)-2-
hydroksi-etaani
Hydrokloridin sulamispiste: 209°¢C (hajoaa) .

1-/4-amino-3-bromi-5- (2-dietyyliaminoetyyliaminometyyli) -bentsoyyli-
oksi/=2-hydroksi-~etaani
Dihydrokloridin sulamispiste: 87 - 90°C (haj.).

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyyli-

oksi/-1l-fenyyli~-2-hydroksi-etaani

IR-spektri (metyleenikloridi): OH 3600 cm *
NH, 3440 cm” T

N-alkyyli 2930 cm™t

-1

Esteri-CO 1710 cm
UV-spektri (etanoli): A max 230 hm, 297 nm.

1-/4-amino~3-bromi-5- (N-etyyli-syvkloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/=2-fenyyli-2-~hydroksi-etaani

IR-spektri (metyleenikloridi): OH 3600 cm” T
NH,, 3450 cm !
N-alkyyli 2950 cm *
Esteri-CO 1710 em 1
UV=-spektri (etanoli): X max 293 nm.

l—/4—amino-3—bromi-5~(N—etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyli—
oksi/-l,2-difenyyli—2-hydroksi-etaani
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IR-spektri (metyleenikloridi): OH 3600 em”t
NH, 3450 cm 7

N-alkyyli 2940 cm %

-1

Esteri-CO0 1725 cm
UV-spektri (etanoli): A max 295 nm.

1-/4mamino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsovy-
lioksi/=2-hydroksimetyyli-2-metyyli-n-pentaani

TR-spektri (metyleenikloridi): OH 3620 cm” '
NH, 3460 em *
N-alkyyli 2960 em *
Esteri-CO 1705 cm—l
UV-spektri (etanoli): ) max 288 nm.

2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksvyliaminometyyvli)-bentsoyvli-
oksimetyyli/-6-hydroksimetyyli-pvridiini

IR-spektri (metyleenikloridi): OH 2610 cm T
NH, 3440 cm !
N-alkyyli 2920 em t
Esteri-CO 1710 cm™ 1

UV-spektri (etanoli): ) max 230 nm, 298 nm.

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli~sykloheksyyliaminometvyli)-~bentsoyvli-

oksimetyyli/-4-hydroksimetyyli-bentseeni

IR-spektri (metyleenikloridi): OH 2600 <:rn"l
NH, 3450 cm:i
N-alkyyli 2940 cm
Esteri-co 1705 cm”t

UV-spektri (etanoli): ) max 295 nm.

1-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyvli)-bentsyvli-

oksimetyyli/~4-hydroksimetyyli-syklohekseeni

IR-spektri (metvleenikloridi): OH 3600 cm™t
NH, 3440 em™t
N-alkyyli 2910 em™ !
Esteri-CO 1695 cm™t

UV-spektri (etanocli): X max 294 nm.

1-(4-amino-3-bromi-5~dimetyyliaminometyyli-bentsovylioksi)-5-hyd-
roksi-n-pentaani
Hydrokloridin sulamispiste: 155 - 157°C.
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1-(4-amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyylioksi)-5-hydroksi-n-

pentaani
Hydrokloridin sulamispiste: 205 - 207°C.

1- (4-amino~3-bromi-5~piperridinometyyli-bentsoyvlioksi)-5-hydroksi-

n-pentaani
Hydroklotidin sulamispiste: 186 - 188°C.

1-/4-amino-3-bromi-%- (4-metyyli-piperatsinometyyli) -bentsoyylioksi/-

5-hydroksi-n-pentaani
Dihydrokloridin sulamispiste: 182 - 185%%.

1~/4-amino-3-bromi-5- (N-sykloheksyyli-metvyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/=5~hydroksi-n-pentaani
Dihydrokloridin sulamispiste: 123 - 126°C.

1-/4-amino-3-bromi-5- (4-metyylipiperatsinometyyli)-bentsovylioksi/-

4-hydroksi-n~-butaani
Dihvdrokloridin sulamispiste: 200 - 202°cC.

1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni~iminometyyli-bentsoyylioksi)-4-
hydroksi-n-butaani

Hydrokloridin sulamispiste: 159 - 161°c.

1-/4-amino~-3-bromi-5- (N-sykloheksyyli-metyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-4-hydroksi-n—-butaani
Hydrokloridin sulamispiste: 163 - 165°C.

1-(4-amino-3-bromi-5-pyrrolidinometyvli-bentsoyylioksi)-4-hvdroksi=-
n-butaani

Hydrokloridin sulamispiste: 140 -~ 144°c.

l1-4-amino=-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyvlioksi)=-4-hvdroksi-n-
butaani
Hydrokloridin sulamispiste: 182 - 184°C.

1-{4-amino-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylioksi)-4-hvdroksi-n-
butaani

Hydrokloridin sulamispiste: 170 - 172%%.
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1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyyli-
oksi/~9-hydroksi-n-nonaani
Hydrokloridin sulamispiste: 73 - 76°C.

Esimerkki 1

1-/4-amino-3-bromi-~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvli-
oksi/=-2=/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyvli~1H~indoli-3-

asetoksi/-etaani

25,0 g (0,0626 moolia) 1-/4~amino=-3-bromi-5-(N~etyvli-sykloheksyvli-
aminometyyli)=-bentsoyyliodksi/-2-hydroksi-etaania ja 25,6 g (0,0626
moolia) 1-)4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1lH-indoli-3-etikka-
happo-imidatsolidia liuotetaan 300 ml:aan tetrahydrofuraania. Liuokseer
lisdtddn sekoittaen huoneen lidmp&dtilassa katalvyttinen mddrid natrium-
hydridi-dispersiota 81jvssd. Seisotetaan y&n yli ja tetrahydrofuraani
tislataan pois vesipumpun tyhjifssd. J8ljelle jd&nyt '8ljv otetaan
kloroformiin ja pestddn kaksi kertaa wvedelld. Klorofromiliuos kuiva-
taan natriumsulfaatilla ja haihdutetaan. Raakatuote puhdistetaan
edelleen kromatografoimalla piihappogeelipylvddssd kloroformi/meta-
nelilla (0,5:0,5). Saatu &ljymdinen emds kitevtetddn hvdrokloridina
isopropanolin ja etanolipitoisen kloorivedyn seoksesta (1l:), joka
sisd1tdd 15 % kloroformia.

Hydrokloridin sulamispiste: 123°C:sta lihtien (haj.).

Esimerkki 2

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/-3~(3-bentsoyyli-oa-metyyli-fenyyliasetoksi)-2-hvdroksi-n-pro-

paani

14,9 g (0,035 moolia) 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksvyli-
aminometyyli)-bentsoyylioksi/=-2,3=-dihydroksi-n-propaania ja 10,6 g
(0,035 moolia) 3-bentsoyyli-a-metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidia
liuotetaan 250 ml:aan absoluuttista tetrahydrofuraania. Liuckseen
lisdtddn sekoittaen huoneen limpdtilassa katalyyttinen midrd natrium-
vetydigpersiota 8ljyssd. Sekoitetaan 4 tuntia ja annetaan seistd yén
yli. Sen jilkeen suodatétaan ja suodos haihdutetaan tyhjiéssd. Jd3nnds
livotetaan kloroformiin ja pestdin kolme kertaa vedelld. Kloroformi-

liuos kuivataan natriumsulfaatilla ja haihdutetaan tyhjibssd kuiviin.
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Saatu raakatuote puhdistetaan pyvlvidskromatograafisesti piihappogee-
1i118 kdyttdmdlld tolueeni/asetonia (7:1). Hydrokloridi saadaan siten,
ettd emds liuotetaan absoluuttiseen etanoliin, lisdtddn absoluuttista
etanolipitoista suolahappoa, kunnes reaktio on hapan, ja haihdutetaan
kuiviin vesipumpun tvhjibssi.

Hydrokloridin sulamispiste: 82 - 94°cC.

Esimerkki 3

N-/2=-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/1-(4-klooribentsoyyli) -5-metoksi~2-metyyli~-1H-

indoli-3~asetoksi/-etyyli/-metyyliamiini

Liuckseen, jossa on 6,5 g (0,02 moolia) l1l-(4-klooribentsoyvli)-5=-
metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappoa 150 ml:ssa vedetdntA
tetrahydrofuraania, lisdtd8n huoneen ldmpdtilassa ja samalla sekoit-
taen 3,6 g (0,022 moolia) karbonyylidi-imidatsolia. Sekoitetaan 1
tunti huoneen ldmpdtilassa ja sen jdlkeen lisdt&d&n tivottain
-10°C:ssa livos, jossaon 9,1 g (0,02 moolia) N-/2-/4-amino-3=-bromi-
5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-

N- (2-hydroksietyyli) -metyyliamiinia 100 ml:ssa vedetdéntd tetrahydro-
furaania. Lisdyksen jdlkeen reaktioseokseen lisdtddn spaatelinkdrjel-
linen 50-prosenttista natriumhydridin &ljvsuspensiota ja sekoitetaan
vield 12 tuntia, jolloin ldmp8tila nousee hitaasti huoneen lampdti-
laan. Liuotin haihdutetaan. tyhjidssd 35°C:ssa, haihdutusj#innds
liuotetaan 150 ml:aan eetterid ja eetteriliuos pestddn vedelld,

2N ammoniakilla ja vield kerran vedelld. Magnesiumsulfaatilla kuivattu
eetteriliuos haihdutetaan tyhji®sséa 3OOC:ssa, minkd jdlkeen saatu
haihdutusjd&nnds puhdistetaan piihappogeeli-pylvididssd etyleeniklo-~
ridi/metanolilla (30:1). Halutut jakeet haihdutetaan kuiviin tyhjids-
sd kuiviin 35°C:ssa. Haihdutusjddnnsds liuotetaan 250 ml:aan eetteril,
lisdtdédn eetteripitoista suoldhappoa ja dihvdrokloridi eristetiin
amorfisena sakkana.

Dihydrokloridin sulamispiste: 179 - 184°C (hajoaa).

Esimerkki 4

N~/2-/4~amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksvyliaminometyyli)-bentsoyv-
lioksi/-etyvli/=-N=-/2-/2-/(2,6- dlkloorlfenvyll)amlno/ fenvvliasetoksi/-
etvyli/-tert.butyvliamiini o C ‘ B '

10 g (0,02 moolia) N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyvli-svkloheksyyli-
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aminometyyli)-bentsoyylioksi/~etyyli/~N- (2-hydroksietyyli)-tert.bu~
tyyliamiinia liuotetaan 200 ml:aan vedet®ntd tetrahydrofuraania.
Liuokseen lis&tdin huoneen limpotilassa liuos, joka sis&ltdi 6,5 g
(0,022 moolia) 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyvlietikkahapnoa

ja 0,3 g 4-dimetyyliaminopyridiinid 100 ml:ssa vedetdntd tetrahydro-
furaania. Reaktioljuokseen tiputetaan -10°C:ssa liuos, jossa on

4,5 g (0,022 moolia) disykloheksyylikarbodi-imidid 50 ml:ssa vedetdn-
t4 tetrahydrofuraania. Sekoitetaan 60 minuuttia -109C:ssa ja vield

3 tuntia, kunnes lamp&tila nousee OOC:een, lisdtddn uudelleen 1,2 g
(0,004 moolia) 2-/(2,6-dikloorifeny¥li)amino/-fenyylietikkahappoa

ja 0,85 g (0,004 moolia) disykloheksyylikarbodi-imidid ja sekoitetaan
edelleen 18 tuntia huoneen ladmpbtilassa. Saostunut disykloheksvvli-
urea polstetaan imulla reaktiosecksesta, suodos haihdutetaan tvhjidsséd
30°C:ssa ja saatu haihdutusjdinnds kromatografoidaan piihappogeeli-
pylviddssd eetteri/petrolieetterilld (1:2). Halutun fraktioinnin j&i-
keen saatu haihdutusjd&nnds liuotetaan 500 ml:aan eetterid ja
amorfinen dihydrokloridi otetaan talteen sen jidlkeen, kun on lisdtty
laskettu mddrd eetteripitoista suolahappoa.

Dihydrokloridin sulamispiste: 150 - 180°cC.

Esimerkki b5

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyyli-
oksi/-2-/1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-

asetoksi/-etaani

Liuockseen, joka sisg&dltdi 168 g (0,387 moolia) 1-/4-amino-3-bromi-5-
(N~etyyli~sykloheksyvliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/-2-hvdroksietaani-
hydrokloridia ja 30,5 g (0,387 moolia) pyridiinid 1500 ml:ssa kloro-
formia, lisdtdidn sekoittaen huoneen lidmpdtilassa liuos, jossa on
150,5 g (0,4 moolia) 1~ (4-klooribentsoyvli)=~5-metoksi-2-metvyvli-1H-
indoli-3-asetyylikloridia 1000 ml:ssa kloroformia. Sekoitetaan v®n
yli, pestddn reaktioliuos viisi kertaa 2 litralla vettd, suodatetaan
aktiivihiilen 1ldpi, kuivataan natriumsulfaatilla ja hathdutetaan
vesipumpun tyhjidssd. Saatu 06l1jy liuotetaan seokseen, jossa on 150 ml
kloroformia ja 750 ml isopropanolia, ja pH siddetddn arvoon 3 - 4
etanolipitoisella suolahapolla. Liuckseen lisdt3#in 500 ml eetterii,
kunnes liuos alkaa samentua, ja tuote kiteytetdin. Kiteet liuotetaan
600 ml:aan metanolia, liuokseen lisidtdin 1200 ml isopropanolia, jol-
loin yhdiste kiteytyy uudelleen. Se kuivataan 80°C:ssa tvhjidssd.
Hydrokloridin sulamispiste: 123°C:sta lihtien (hajoaa).
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Egimerkki 6

1-/4-amino-3-bromi=5-~ (N~etvyli~sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyyli-
oksi/-2-hyroksi-3-/1- (4-klooribentsoyyli)-5~metoksi~2-metvyli-1H=-

indoli-3-asetoksi/—-n-propaani

18,5 g (0,045 moolia) 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyvli-
aminometyyli)-bentsoyylioksi/~2,3-epoksi-n-propaania liuotetaan

250 ml:aan kuivaa dioksaania., T8hin liuokseen lisHtA&n 15,5 g

(0,045 moolia) d-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyvli-1H-indoli-
3-etikkahappoa ja 750 mg rauta(III)j-kloridia. Seosta keitetddn

24 tuntia refluksoiden ja estd&mdlld kosteuden pddsy, minkd jdlkeen
haihdutetaan tyhjidssé.

Jddnnds puhdistetaan kromatograafisesti piihappogeelilll kloroformi/
metanolilla (40:1). Niin saadaan ldhes viriténtd, amorfista ainetta.
UV-spektri (etanoli): X max 230 nm, 260 nm

IR-spektri (metyleenikloridi): Amidi-CO 1675 cm
Esteri-CO 1705 cm © ja 1740 em”

1
1

Esimerkki 7

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli~-svkloheksyyliaminometvyli)-béntsovyli-
oksi/~2-metoksikarbonyvli-2-/(+)~6-metoksi-a-metvyli-2-naftaliini-

asetamino/~etaani

12 g (0,036 moolia) 2-metoksikarbonyyli-2-/(+)~-6-metoksi-a~-metyvli-
2-naftaliiniasetamino/~etanoclia, 17,3 g (0,041 moolia) 4-amino-3-
bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylikloridi-hydro-
kloridia, 12,5 ml trietyyliamiinia ja 2,2 g 4~dimetyyliamino-pyri-
diinid lis&tddn 200 ml:aan metyleenikloridia. Seosta kuumennetaan

1 tunti refluksoiden. Huoneen ldmpdtilaan jadhdvttimisen jHlkeen
pestddn kaksi kertaa 200 ml:lla vettd. Metyleenikloridiliuos erotetaan,
kuivataan natriumsulfaatilla ja haihdutetaan tyhjidssid kuiviin. #1jy-
mdinen jddnnds puhdistetaan kromatografiapylviidssd (piihappogeeli;

bentseeni/asetoni = 19:1) ja eluaatti haihdutetaan. Saadaan vAritdnti

vaahtoa.
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IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 2510 cm:i
N-alkvyli 2930 cm
0-CH, 2850 cm T .
Esteri-CO 1750 ja 1720 cm
Amidi-CO 1680 cm™t
UV-gpektri (etanoli): A max 234 nm, 295 nm.

Esimerkki 8

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli~-
oksi/~5-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/-n-nentaani

26,2 g (0,057 moolia) 5-/4-amino=-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyli-
aminometyyli)-bentsoyylioksi/-n-pentyylikloridia, 20 g (0,063 moolia)
2-/(2,6~dikloorifenyyli)amino/~-fenvyli-etikkahappo-natriumsucdlaa ja
4,2 g natriumjodidia liuotetaan 280 ml:aan absoluuttista dimetvyliform-
amidia ja pidet#in 4 tuntia 110°C:ssa silloin t&118in ravistellen.
Dimetyyliformamidi tislataan pois vesipumpun tyhji®ssd, jasnnds
liuotetaan kloroformiin, pestdidn vedelld, orgaaninen faasi kuivataan
natriumsulfaatilla ja haihdutetaan tyhjiSssd. Saatu raakatuote kroma-
tografoidaan piihappogeelipylvidissi kdyttdmilld sykloheksaani/aseto-
nia (9:1) ja saatu emds kiteytetddn isopropanoli/eetteristi# hydro-
kloridina tekem&dlld happameksi etanolipitoisella suolahapolla.

Hydrokloridin sulamispiste: 129 - 132°C.

Esimerkki 9

1-/4-amino~3-bromi~-5~(N-etyyli-sykloheksvyliaminometyyli)-bentsovvli-
oksi/=2-hydroksi~3-/(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-

propaani

4,6 g (0,02 moolia (+)-6-metoksi-og~-metyyli-2-naftaliinietikkahappoa
liuvotetaan 30 ml:aan dimetyyliformamidia ja muunnetaan natriumsuolaksi
lisddmdlld 875 mg (0,02 moolia) natriumhydridid. THhin lisitdidn

9 g (0,02 moolia) 3-/4~amino=3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyvliamino-
metyyli)-bentsoyylioksi/-2-hydroksi-n-propyylikloridia 60 ml:ssa
dimetyyliformamidia. Lis&dt&d&n 3,5 g (0,021 moolia) kaliumjodidia ja

1 ml 15-Krone-5-eetterid, minkd jdlkeen seosta kuumennetaan 10 tuntia
noin 80°C:ssa. T&min jdlkeen suurin osa dimetyyliformamidista tisla-

taan pois tyhji0ssd ja j&&nn8s jaetaan liuokseen, jossa on 35 g
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ammoniumasetaattia 400 ml:ssa jddvettd ja kloroformia. Orgaaninen
faasi kuivataan natriumsulfaatilla ja haihdutetaan tyhjitssid. JEEnnds
puhdistetaan kromatograafisesti piihappogeelilld kdyttd&m&1l1l4 tolueeni/
asetoni/ammoniakkia (80:20:0,25). Saadaan vdritdntd, raskasliikkeistd
8ljya.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CcO 1710 cm 1

1 52 1740 cm”

UV-spektri (etanoli): A max 234 nm, 298 nm.
Amorfisen hydrokloridin sulamispiste: 80°C:sta lihtien.

Esimerkki 10

1-/1-(4-klooribentgoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-indoli-3-asetyyli/-6-
/4-amino-3-bromi-5- (N~-etyyli~syk-oheksyvliaminometyyli)-bentsoyvli/-

D-manniitti

12,3 g (0,03 moolia) 4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliamino-
metyyli)-bentsovylikloridi-hydrokloridia, joka on liuotetti 100 ml:aan
kuivattua kloroformia, lisdt8édn tipottain jddvedessd jddhdyvttden ja
sekoittaen liuokseen, jossa on 15,6 g (0,03 moolia) 1-/1-(4-kloori-
bentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetyvyli/-D-manniittia

200 ml:ssa absoluuttista pyridiinid. Reaktioliuosta sekoitetaan

15 tuntia huoneen lampdtilassa, minkd j&lkeen pyridiini tislataan

polis tyhjidssid 50°C: ssa ja haihdutusjidinnds jaetaan senkseen, jossa on
300 ml metyleenikloridia ja 300 ml vettd. Faasit erotetaan, metyleeni-
kloridifaasi pestddn kaksi kertaa 200 ml:1lla 2N ammoniakkia sekd .
vedelld, mink& jdlkeen orgaaninen liuos haihdutetaan magnesiumsulfaa-
tilla ja haihdutetaan kuiviin tyhjidssi 350C:SSa. Jatkopuhdistusta
varten kromatografoidaan piihappogeelipylvddsséd kloroformi/metanolilla
(30:1) ja kitevtetiin metyleenikloridi/eetteristi.

Sulamispiste: 97 - 112°C. (hajoaa).

Esimerkki 11

l-asetoksi-2-/4~amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/-3-/(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/~n-

propaani

$ g (0,025 moolia) 4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-sykloheksyyliamino-
metyyli)-bentsoehappoa liuotetaan 60 ml:aan tetrahydrofuraania ja
lis&tddn 4,2 g (0,026 moolia) karbonyylidi-imidatsolia. Puolen tunnin
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kuluttua 1is&td&n liuvos, jossa on 7 g (0,021 moolia) l-asetoksgi-2-
hydroksi-3-/(+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-propaa-
nia 60 ml:ssa tetrahvdrofuraania. Seosta keitetddn 2 1/2 tuntia
refluksoiden, annetaan seistd y&n y1li huoneen ldmpdtilassa ja haihdu-
tetaan tyhjidssd. Jd8nnds jaetaan veden ja kloroformin kesken, orgaa-
ninen faasi erotetaan, kuivataan ja haihdutetaan. Saatu jEinnés
puhdistetaan kromatograafisesti piihappogeelilld kidvttédmdlld kloro-
formi/etikkahappoetyyliesterid (20:1). Saadaan virit®ntid, amorfista
ainetta.

UV-spéektri (etanoli): Kk max 243 nm, 300 nm

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-Cco 1710 cm"l

ja 1740 cm™ L.

Esimerkki 12

1-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/-2-asetoksi~3-/(+)~6-metoksi~o~metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-

n-propaani

10 g (0,0156 moolia/ 1-/4-amino=-3=-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyvvliamino-
metyyli)-bentsoyylicksi/-2~hydroksi-3-/(+)~6-metoksi-g~metyyli=~2-
naftaliiniésetoksi/-n—propaania ja 0,97 g (0,0156 moolia) pyridiinid
livotetaan 150 ml:aan absoluuttista tetrahydrofuraania. THhidn liuok-
seen lisdtddn tipottain ja samalla sekoittaen huoneen l&mp&tilassa
seos, jossa on 1,25 g (00,0156 moolia) asetyylikloridia 20 ml abso-
luuttista tetrahydrofuraania. Tetrahydrofuraani tislataan pois vesi-
pumpun tyhjidssd, jdljelle jdinvt 6ljymdinen jHEnnHds liuotetaan klo-
roformiin ja pestddn laimealla ammoniakkiliuoksella. Kloroformifaasi
kuivataan natriumsulfaatilla ja haihdutetaan tvhjidssd. Raakatuote
puhdistetaan piihappogeelipvlvdidssid tolueeni/asetonilla (4:1). Saatu
61ljy liuotetaan absoluuttiseen etanoli/eetteriin ja sdddet#sn happa-
meksi etanolipitoisella suolahapolla. Hydrokloridi saadaan haihdutta-
malla t&md liuos kuiviin.

Hydrokloridin sulamispiste: 87 - 93°C.

Esimerkki 13

1-/4-amino-3-bromi—-5~ (N~-etyvli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsamido/—
2-/1- (4-klooribentsoyyli) -5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetamido/-

etaani

4,8 g (0,012 moolia) 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-sykloheksyyliamino-
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metyyli)-bentsamido/-2-aminoetaania ja 4,9 g (0,012 moolia) 1-(4-
klooribentsoyyli)~5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3~etikkahanpo-
imidatsolidia liuotetaan 75 mlaaan tetrahydrofuraania. Lisdtdédn kata-
lyyttinen m8&rd natriumhydrididispersiota &1jyssd ja sekoitetaan 1
tunti huoneen ldmp6tilassa. Tetrahydrofuraani tislataan pois tvhjids-
sd, J&&nnds liuvotetaan kloroformiin ja pestddn kolme kertaa vedelld.
Orgaaninen faasi kuivataan natriumsulfaatilla ja suodatetaan aktii-
vihiilen ldpi. Haihdutetaan tvhjitssd, liuotetaan isopropanoliin,
tehd&8n happameksi eetteripitoisella suolahapella ja hydrokloridi
saostetaan lisdamilld eetterid.

Hydrokloridin sulamispiste: 145°%:sta lihtien (hajoaa) .

Esimerkki 14

2-/4=-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyyli=-
oksi/-2'~/1- (4-klooribentsoyyli)-5~metoksi~2-metyyli-1H-indoli-3~-

agetoksi/~dietyvligulfoksidi

Liuokseen, jossa on 10 g (0,0125 mocolia) 2-/4-amino-3~bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometvyli) -bentsgoyylioksi/=-2'-/1-(4~kloori-
bentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetoksi/~-dietyylisulfi-~
dia 100 ml:ssa jddetikkaa, lisdtd8n sekoittaen huoneen ldmpdtilassa
1,5 g (0,0125 moolia) 30-prosenttista vesipitoista vetyperoksidi-
livosta. Reaktioliuosta sekoitetaan 2 tuntia huoneen limpdtilassa

ja sen Jjilkeen haihdutetaan tyhjidssid 40°C:ssa. Saatu j8dnnds liuote-
taan 300 ml:aan eetterid lisddmdlld 100 ml tetrahydrofuraania ja

liuos pestddn 2N ammoniakilla ja vedellid. Sen jilkeen orgaaninen faasi
kuivataan magnesiumsulfaatilla, haihdutetaan tvhji8Sssd kuiviin

35%C: ssa ja saatu haihdutusjid&nnds puhdistetaan piihappogeelipvlvidissi
metyleenikloridi/metanolilla (75:1). Halutut jakeet vhdistetdin ja
haihdutetaan kuiviin tyhjidssi 35%C:ssa. Reaktiotuote saadaan B51gv~
médisend haihdutusjddnndksend, johon kiinnittvnyt liuotinjiinnds
poidtetaan rikkihappo-kuivausaineella tyhji®ssd huoneen ldmp&tilassa.
C39H45BrClN307S (815, 2)

Laskettu: C 57,46 H 5,56 Br 9,80 ¢l 4,35 N 5,15

Saatu: 57,64 5,75 9,64 4,28 5,00
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Egimerkki 15

2-/4-amino-3-bromi-5~- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/~2'-/1~(4-klooribentsoyyli)~5-metoksi-2-metyyli-1H~indoli-=3~
asetoksi/-dietyylisulfoni

Liuokseen, joka sisdltidd 10 g (0,0125 moolia) 2-/4~amino-3-bromi-5-
(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2'=/1-(4-
klooribentsoyyli)=-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3~asetoksi/-dietyyli-
sulfidia 150 ml:ssa jddetikkaa, lisdtddn 3 g (0,025 moolia) 30-pro-
senttista vetyperoksidiliuosta. Sekoitetaan 30 tuntia huoneen lampH-
tilassa, minkd j&lkeen jddetikka haihdutetaan tvhjidssd 40°C:ssa.

Sen Jjdlkeen haihdutusjiidnnds liuotetaan seokseen, jossa on 300 ml
eetterid ja 150 ml tetrahydrofuraania, Jja liuos pestddn 2N ammoniakil-
la ja vedelld. Ennen tyhjidssé haihduttamista orgaaninen faasi kuiva-
taan magnesiumsulfaatilla. Haihdutusjdadnnds kromatografoidaan kaksi
kertaa piihappogeeli-pylvidssd ectteri/tetrahydrofuraanilla (10:1)
tai metyleenikloridi/metanolilla (75:1). Fraktioidaan, vhdistetvt
jakeet haihdutetaan tyhjidssa 35°C:ssa, jolloin saadaan vaahtomaista

haihdutusjddnndstd.

C39H45BrClN3085 (831,2)
Laskettu: € 56,35 H 5,46 Br 9,61 Cl 4,27 N 5,06 S 3,86
Saatu: 56,11 5,41 9,91 4,41 4,95 4,10

Esimerkki 16

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyyli-
oksi/-3-/1-(4-klooribentsoyyli)~5-metoksi-2-metyyli~1H-indoli-3-

asetoksi/=-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisestl 1-(4-klooribentsoyyli)-~5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bro-
mi-5-(N-etyyli-sykloheksyyli-aminometyyli)-bentsoyylioksi/-3-hydroksi-
n-propaanista. 01ljy.

C38H43BrClN306 (743,1)

Laskettu: € 60,60 H 5,76 Br 10,61 Cl1 4,71 N 5,58
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Esimerkki 17

1-/4-amino-3-bromi~-5- (N-etyyli-sykloheksyvliaminometyyli)-bentsoyyli=-
oksi/-4-/1- (4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli~-1H-indoli-3-ase-

toksi/~-n-butaani

Valmistétaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3~-etikkahappo-imidatsolidistaija 1l-/4-amino-3-
bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyli—-aminometyyli)-bentsoyylioksi/—4-
hydroksi-n-butaanista. 01jy.

C39H45BrClN3O6 (767,2)
Laskettu: C 61,06 H 5,91 Br 10,42 Cl 4,62 N 5,48
Saatu: 61,30 6,08 10,05 4,46 5,46

Esimerkki 18

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli=-
oksi/=~5~-/1-(4-klooribentsovyli)~5-metoksi-2-metyvli-1H-indoli-3~ase-

toksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo~imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-
bromi-5~ (N-etyyli-sykloheksyyli~aminometyyli)-bentsoyylioksi/~5-
hydroksi-n-pentaanista. 01jy.

C4OH47BrClN3O6 (781,2)

Laskettu: C 61,50 H 6,06 Br 10,23 Cl1 4,54 N 5,38

Saatu: 61,70 6,11 10,10 4,48 5,18

Esimerkki 19

l—/4—amino—3-bromi—5—(N-etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyli—
oksi/-6-/1-(4~klooribentsoyyli)=-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-ase-

toksi/-n~heksaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi+
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4~amino-3-
bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyli-aminometyyli)-bentsoyylioksi/-6-
hydroksi-n-heksaanista. 91jy.

C41H49BrClN306 (795,2)

Laskettu: C 61,93 H 6,21 Br 10,05 Cl 4,46 N 5,28

Saatu: 62,20 6,15 10,30 4,57 5,32
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Esimerkki 20

1-/4-amino-3-bromi-5=- (N~etyyli~-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvyliasetoksi/~etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bensoyvlioksi/-etyylikloridista ja 2-/(2,6-
dikloorifenyyli)-amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 94 - 98°cC,

Fsimerkki 21

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/=3-/2-/(2,6~-dikloorifenyyli)amino/-fenvyliasetoksi/-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 3-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli=-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-n-propyylikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)-~amino/-fenyvlietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 76 - 92,

Esimerkki 22

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksvyliaminometvyli)-bentsovvli-
oksi/-4-/2~/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-n-butyylikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)-~amino/~-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 75 - 83°C.

Esimerkki 23

1-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyy1li)-bentsoyvli-
oksi/—6—/2—/(2,6—dikloorifenyyli)amino/—fenyyliasetoksi/hn—heksaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 6-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-n-heksyylikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenvvli)-amino/~fenyylietikkahappo~natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 105 - 108°cC.
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Eaimerkki 24

1-/4=-amino-3-bromi-5-{(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyyli-

oksi/-2-(3~-bentsoyyli-g-metyyli-fenvyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-g-metyvli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja l1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/—2-hydroksi-etaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 60 - 64°cC.

Esimerkki 25

1-/4-amino=3=bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyvli)-bentsovyli-

oksi/=3-(3-bentsoyyli-p—metyyli-fenyyliasetoksgi)-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-g-metvyli-fenyyli-
etikkahappo-imnidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-3-hydroksi-n-propaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 56°C:sta lihtien (sintrautuu).

Esimerkki 26

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/—4-(3-bnetsoyyli-o~-metyvli-fenyyliasetoksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metyyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~4-hydroksi~n-butaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 59 - 64°C.

Esimerkki 27

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli=-
oksi/-S-(3-bentsOyyli—awmetyyli—fenyyliasetkai)-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metyyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-5-hydroksi~n-pentaanista. 01ljy.
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IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-cO 1700 ja 1730 cm *

UV-spektri (etanoli): max 258 nm, 295 nm.

Esimerkki 28

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
okgi/=6-(3-bentsoyyli-O-metyvli-fenyyliasetoksi)-n~heksaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-o-metvyli-fenvyli-

etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-6-hvdroksi-n—-heksaanista. H1ljy.
IR-s—ektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 ja 1730 crn_l

UV-spektri (etanoli): A max 258 nm, 295 nm.

Esimerkki 29

1-/4-amino~-3-bromi-5- (N-etyvli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/=2-/(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-etaani

Valmistétaan esimerkin 1 mukaisesti (+)=-6-metoksi-g-metyyli-2-naftalii-
nietikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvvli-syklo-
heksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/=2-hvdroksi-etaanista. 01jy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 2440 cm™t
N-alkyyli 2920 cm_-l
OCH, 2850 cm T
Esteri-CO 1730 ja 1710 cm t
UV-spektri (etanoli): A max 234 nm, 295 nm.

Esimerkki 30

1-/4-amino-3-bromi-5-(N~etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-

oksi/3-/(+)-6-metokgi-a-metvvli-2-naftaltiiniasetoksi/-n-oropaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti (+)-6-metoksi-g-metyyli-2-nafta-
liinietikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovylioksi/-3~-hydroksi-n-propaanista.

Hydrokloridi on vaahto.
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C33H41BrN205 X HC1 (662,1)
Laskettu: C 59,87 H 6,39 Br 12,07 Cl1 5,36 N 4,23
Saatu: 59,50 6,29 12,30 5,44 4,02

Egimerkki 31

l—/4-amino—3-bromi-5—(N—etyyli-sykloheksyyliaminometyyli-bentsoyvli—
oksi/-4-/(+)=-6-metoksi-o-metyyli-2~naftaliiniasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti (+)—6-metoksi-a—metYyli—2—naf-
taliinietikkahappo~imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/4-hvdroksi—-n-
butaanista. 01jy.

IR-spektri (metylenikloridi): NH, 3440 cm™t
Nealkyyli 2920 cm”*
OCH, 2850 cm .
Esteri-Co 1835 ja 1710 cm
UV-spektri (etancli): ) max 234 nm, 295 nm,

Esimerkki 32

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksvyliaminometvyli)-bentsoyyli-
oksi/—4-/(+)—6-metoksi-a—metyyli—2—naftaliiniasetoksi/-n—pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti (+)-6-metoksi-g-metyvli-2-
naftaliinietikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi=-5-
(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-5-hydroksi~n-
pentaanista. 0l1jy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3440 cm”t
N-alkyyli 2920 cm_'l
OCH 2850 cm™ T
Esteri-Co 1730 ja 1710 cm 1

UV-spektri (etanoli): X max 234 nm, 295 nm.

Fsimerkki 33

l—/4—amino—3—bromi—5~(N-etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyli—

oksi/-6-/(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-heksaani
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Valmisteétaan esimerkin 1 mukaisesti (+)-6-metoksi-g~metyvli-2-naf-
taliinietikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino~3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~6~-hydroksi-n~heksaanista.
01ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): N, 3430 cm™t
Naalkyyli 2920 cm™t
OCH 2850 cm !
Esteri-Co 1730 ja 1710 cm 1

UV-gpektri (etanoli): ) max 234 nm, 295 nm.

Esimerkki 34

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyvli-
oksi/=2~/a-metyyli-4-(2-metyylipropyyli)-fenvyliasetoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti g-metyyli-4- (2-metyylipropyvli)-
fenyylietikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5- (N~
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/=2~hydroksi-etaanista,
Hydrokloridi on 81jy.

C31H43BrN204 x HC1 (624,1)
Laskettu: ¢ 59,66 H 7,11 Br 12,81 Cl 5,68 N 4,49
Saatu: 59,50 7,32 12,64 5,61 4,43

Esimerkki 35

1-/4=-amino-3-bromi-5- (N~-etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvli-
oksi/-3-/a~metvyli~4- (2-metyylinropyyli) -fenvvliasetksi/-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti d—metyyli-4-(2—metyylipropyyli)—
fenyylietikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-3-hvdroksi-n-propaanista.
Hydrokloridi on 61jv.

C32H45BrN204 x HC1 (638,1)

Laskettu: ¢ 60,24 H 7,27 Br 12,52 (Cl1 5,56 N 4,39

Saatu: 60, 30 7,53 12,30 5,45 4,36
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Esimerkki 36

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvli-~-
oksi/—4-/u-metyyli—4—(Z-metyylipronvvli)-fenyyliasetoksi/—n—butaani_

Valmistétaan esimerkin 1 mukaisesti g-metyvli-4-(2-metyvlipropyvli)-
fenyylietikkahappo-imidatsolidista ja l-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-4~-hydroksi-n~butaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 77 - 79°¢.

Esimerkki 37

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsovyli-
oksi/-5=-/a-metyyli-4-(2-metvylipropvyli)-fenyyliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti g-metyyli-4-(2-metvylipropyvyli)-
fenyylietikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-
etyyli-sykloheksvyliaminometvyli)-bentsoyylioksi)y-5-hvdroksi-n-pen-
taanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 119 - 121°.

Egsimerkki 38

1-/4~-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-gvkloheksyyliaminometyvli)-bentsoyvli-

oksi/-2-(2-asetoksi-bentsoyylioksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 2-asetoksi-bentsoyvlikloridista

ja l1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyy-
lioksi/-2~-hydroksi-etaanista. O1ljv.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 ja 1770 cm“l

UV-spektri (etanoli): X max 231 nm, 300 nm.

Esimerkki 39

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvvli-svkloheksvyliaminometvyli)-bentsovyli-

oksi/=2-(2-fluori-a-metyyli-(1,1'-bifenyyli)~-4-asetoksi/—etaani

Valmistétaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-o-metvyli-(1,1'-bi-
fenyyli)-4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-
etyyli-syvkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2-hvdroksi-etaa-
nista. Hydrokloridi on 8ljy.
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¢ ,H__BrFN O x HC1 (662,1)

3338 2 4
Laskettu: “C 59,87 H 5,94 Br 12,07 Cl 5,36 N 4,23
Saatu: 60,16 6,17 11,95 5,29 4,84

Esimerkki 40

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-2-/1- (4~
klooribentosvyli)-5-metoksi-2-metyyli-lH-indoli~3-asetoksi/—-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-Y{4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo~imidatsolidista ja l1-Y4-amino-3-
bromi-5-dietyvliaminometvyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 186 - 187°C.

Egsimerkki 41

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-3-/1~ (4-
klooribentsoyyli)~5-metoksi-2-metyyli-1lH-indoli-3~asetoksi/-n-pro-

paani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyvli)-5-metoksi-
2-metyyli~lH-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-
bromi-5=-dietvyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-3-hvdroksi-n-propaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 123 - 125°C.

Esimerkki 42

1-(4-amino=-3-bromi-5-dietvyliaminometyvli-bentsoyylioksi)-4~/1- (4~

klooribentsoyyli)-5~metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-lH-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1=~ (4-amino-3-
bromi-5-dietyyliaminometyvli-bentsoyvlioksi)-4~hydroksi-n-butaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 74 - 85°C.
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Esimerkki 43

1~ (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-5-/1~(4-
klooribentsoyyli)=5-metoksi~2~metvyvli-1lH-indoli-3-asetoksi/-n-

pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 muk&isesti l—(4-klooribentsoyyli)—5—metoksi—
2-metyyli~1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidita ja 1-(4-amino-3-
bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-5-hydroksi-n-pentaa-
nista.

Hydrokloridin sulmaispiste: 70 - 74°¢C.

Esimerkki 44

1- (4~amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsovvlioksi)-6-/1-(4-
klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli~-1H-indoli-3-asetoksi/-n-heksaa-~

ni

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-{4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4~amino-3-
bromi-5-dietvyliaminometyyli-bentsoyvlicksi)-6-hydroksi-n~heksaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 131 - 134°C.

Esimerkki 45

1- (4-~amino=-3~bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)=~2-/2~/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/-fenvyliagsetoksi/~etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~
fenyylietikkahappo-natriumsuolasta ja 2-(4-amino-3~bromi-5-dietvyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-etyylikloridista.

Hydrokloridin sulamispiste: 76 - 82°C.

FEsimerkki 46

1-(4-amino=~3~bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsovvlioksi/-3~/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/=fenvvliasetoksi/-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenvyli)amino/-

fenyylietikkahappo-natriumsuolasta ja 3= (4-amino-3-bromi-~5-dietyyli-
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aminometyyli~bentsoyylioksi)-n-propyylikloridista.
Hydrokloridin sulamispiste: 64 - 78°cC.

Esimerkki 47

1- (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylibksi)-4~-/2-/(2,6~-

dikloorifenyyli)amino/=fenyvliasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-
fenyylietikkahappo-natriumsuolasta ja 4-(4-amino-3-bromi-5-dietvyli-
aminometyyli-bentsgoyylioksi)-n-butyylikloridista.

Hydrokloridin sulamispiste: 58 - 69°C.

Esimerkki 48

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)~5~/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/~-fenyyljasétoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenvvyli)amino/-
fenyylietikkahappo-natriumsuolasta ja 5-(4-amino-3-bromi-5-dietvyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-n-pentyylikloridigta.

Hydrokloridin sulamispiste: 64 ~ 72°C.

Esimerkki 49

1-(4-amino~3~bromi-5-dietyvliaminometvyli-bentsoyylioksi)-2-/(+) -6~

metoksi-o=metyyli-2-naftaliiniasetoksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti (+)-6-metoksi-~o-metyyli-2-nafta-
liinietikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 123 - 124°c.

Esimerkki 50

1- (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyvli~bentsoyylioksi)-3=/(+)~6—~

metoksi-a-metyyvli~2-naftaliiniasétoksi/-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti (+)-6-metoksi-g-metvyli-2~-nafta-
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liinietikkahappo-imidatsolidista ja 1l-(4-amino-3-bromi-5-dietyvli-
aminometyyli-bentgoyylioksi)~3-hydroksi-n-propaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 63 - 69°C.

Esimerkki 51

1- (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsovylioksi)-4-/(+)-

6-metoksi-o-metyyli—-2-naftaliiniasetbksi/~n~butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesi (+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftalii
nietikkahappo~imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-dietvyliamino-
metyyli-bentsoyylioksi)-4-hydroksi-n-butaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 47 - 71%%.

Esimerkki 52

1- (4-amino-3~bromi-5-dietyvliaminometyyli~bentsoyylioksi)=-5-/(+)-6-

metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti (+)—6—metoksi-d-metyyli—2—
naftaliinietkkahappo~imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-
dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)~5-hydroksi-n-pentaanista. 61jyv.
IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-cO 1700 ja 1725 cm =

UV-spektri (etanoli): A max 230 nm, 290 nm.

Esimerkki 53

1-/4-amino-3-bromi-5-dietvyliaminometyyli-bentsoyylioksi/-2-(2-

asetoksi-bentsoyylioksi)—-etaani

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 2-asetoksi-bentsoyvliikloridista

roksi-etaanista. 01jy.
C23H27BrN206 (507,4)
Laskettu: C 54,45 H 5,36 Br 15,75 N 5,52

Saatu: 54,30 5,46 16,20 5,47
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Esimerkki 54

1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-iminometyyli-bentsoyylioksi)=
2=/1~(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1lH-indoli-3-asetoksi/~

etaani

Valmistetaan egimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja l-(4~amino-
3~bromi-5-heksametyleeni~imino-bentsovylioksi)-2-hvdroksi-etaanista,

Hydrokloridin sulamispiste: 207 - 208°cC.

Egimerkki 55

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheptyyliaminometyyli)-bentsoyvli-
oksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)~-5~-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3~

asetoksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-
3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheptyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/~2-
hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 90 - 120°cC.

Esimerkki 56

1- (4-amino-3-bromi-5-tert.butvyliaminometyyli-bentsovvlioksi)-2-/1-(4-

klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-lH-indoli-3-asetoksi/~etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4~klooribentsoyvli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo~imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-
bromi-5~tert.butyyliaminometyyli~bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.
Hydrokloridi on 613jy.

C33H35BrClN306 X HC1 (721,5)

Laskettu:r C 54,89 H 5,03 Br 11,08 ¢l 9,83 N 5,82

Saatu: 55,10 5,26 10,90 9,67 5,62
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Esimerkki 57

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-syklopentyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/=2-~/1~(4-klooribentsoyyli)~5-metoksi-2-metvyli-1H-indoli-3-

asetoksi/~etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1lH-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-
bromi-5- (N-etyyli-syklopentyyliaminometyyli)~-bentsoyylibksi/-2-
hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 206 - 207°C.

Esimerkki 58

1= (4=~amino-3-bromi~5-dimetyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2~/1~(4-
klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli~1H-indoli-3-asetoksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-lH-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-
bromi-5-dimetyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2-hvdroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 174 - 176°c.

Esimerkki 59

l1-/4~amino-3-bromi-5- (N-sykloheksyyli-metyyliaminometvvli)-bentsoyy-
lioksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli=-1H-indoli-3-

agetoksi/=etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-
2-metyyli-lH-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-
bromi=-5- (N-sykloheksyyli-metyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/=2-
hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 151 - 153°cC.

Esimerkki 60

1-/4-amino~3-bromi-5- (N-sykloheksyyli-n=-propyyliaminometyyli)~bentsoyy
liocksi/~2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli~-3-

asetoksi/-etaani

Valmistétaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)=-5-metoksi-



54

2-metyyli~1lH~indol-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-
bromi~5-(N-sykloheksyyli-n-propvyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~-

2-hydroksi-etaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 129 - 132°C.

Esimerkki 61

1~ (4-amino-3~bromi~5-pyrrolidinometyyli-bentsoyylioksi)-2-/1-(4-
klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli~1H~indoli-3-asetoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4~klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja l1-(4-amino-3-
bromi-5=-pvrrolidinometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 218 - 220°C.

Esimerkki 62

1-(4-amino~3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyyvlioksi)-2-/1-(4-kloori-

bentsoyyli)=-5-metoksi-2-metvyli-1H-indoli-3~asetoksi/-etaani

Valmisetetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja l-(4-amino-3-
bromi-5-piperidinometyyli-behtsoyylioksi)~-2-hvdroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 208 - 209°C.

Esimerkki 63

1- (4—amino-3-bromi-5-morfolinometyyli~bentsoyylioksi)-2-/1-(4-kloori-

bentgoyyli)~5-metokgi~2-metyyli-1H-indoli-3-asetoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1l-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-lH-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1l-(4-amino-3-
bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyylicksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 197 - 199°C.
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Esimerkki 64

1-/4~-amino-3-bromi-5- (4~metyyli-piperatsinometyyli)-bentsoyylibksi/~
2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1lH~indoli-3-asetoksi/-

etaani

Valmistetaan esimekrkin 1 mukaisesti 1l-(4-klooribentsoyyvli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli~3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-
bromi-5-(4-metyyli-piperatsinometyyli)-bentsovvlioksi/-2-hydroksi-
etaanista.

Dihydrokloridin sulamispiste: 175 = 177°%C.

Esimerkki 65

1- (4~amino-3-bromi-5-isopropyyliaminometyyli-bentsovylioksi)-2-/1-
(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyvli-1H-indoli-3-asetoksi/-

etaani

Valmistéetaan esimerkin 1 mukaisesgti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli~3-etikkahappo-imidatsolidista ja l-(4-amino=-3-
bromi-5-isopropyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Dihydrokloridin sulamispiste: 115°¢ (hajoaa) .

Esimerkki 66

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-metyyli-n-propyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-

asetoksi/-etaani

Valmistétaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-lH-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-4-
3-bromi~5- (N-metyyli-n-propvvliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2-hyd-
roksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 193 - 195°C (hajoaa).

Egsimerkki 67

1-(4-amino-3~bromi-5-sykloheksvyliaminometyyli-bentsovylioksi)-~2~/1~
(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H~indoli-3~asetoksi/-

etaani
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Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1lH-indoli-3~-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-
bromi-5-sykloheksyyliaminometvyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaa-

nista.
Hydrokloridin sulamispiste: 177 - 179%c.

Esimerkki 68

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-bentsyyli~-metyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/=2-/1- (4~klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-

asetoksi/-étaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-
bromi-5- (N-bentsyyli-metvyliaminometyyli)~bentsoyvlioksi/-2-hvdroksi-
etaanista. Hydrokloridi oOn &ljy.

C37H34BIN306 x HC1 (733,1)

Laskettu: C 60,62 H 4,81 Br 10,90 Cl 4,84 N 5,73

Saatu: 60,35 5,04 11,24 4,97 5,51

Esimerkki 69

1-/4-amino-3-bromi~5- (2-dietyyliaminoetyyli-aminometyyli)-bentsovvli-
oksi/~2-/1-(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi~2-metvyli~1lH-indoli-3-

asetoksi/~etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H~-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-
bromi-5-(2-dietyyliaminoetyyli-aminometyyli) -bentsoyylioksi/~2-
hydroksi-etaanista.

Dihydrokloridin sulamispiste: 131 - 135°C.

Esimerkki 70

1—/4—amino—3-bromi-5—(N—etyyli-syklOpentyyliaminometyyli)—bentsovyli—
oksi/-5-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvvliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenyvlii)amino/-
fenyylietikkahappo-natriumsuolasta ja 5-/4-amino-3-bromi-~-5- (N-etyyli-
syk10pentyyliaminometyyli)-bent50yylioksi/—n—pentyylikloridisga.

Hydrokloridi on &61jy.
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C34H4OBrC12N3O4 x HC1 (742,0)
Laskettu: € 55,04 H 5,57 Br 10,77 C1 14,33 N 5,66

Saatu: 55,08 5,62 10,57 14,07 5,47

Esimerkki 71

l-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheptvyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/=5-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenyvli)amino/-
fenyylietikkahappo-natriumsuolasta ja 5-/4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheptyyvliaminometvyli)-bentsovvlioksi/-n-nentyylikloridista.

Hydrokloridin sulamispiste: 107 - 110°C.

Esimerkki 72

1-(4-amino-3~bromi-5-tert.butvvliaminometvyli-bentsoyylioksi)-2-(3-

bentsgoyyli-g~-metyyli-fenyvliasetoksi)—-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukiisesti 3-bentsoyvlii-g-metyvli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1l-(4-amino-3-bromi-5-tert.butvyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 77 - 98°¢.

Esimerkki 73

1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-iminometyvli=-bentsoyvlioksi) =2~

(3-bentsoyyli-g=metyvli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyvli-o-metyvli-fenyvli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-
iminometyyli-bentsoyylioksi)-2-hvdroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 66 - 80°cC.

Esimerkki 74

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli~sykloheptyyliaminometyyli)-bentsoyvli-

oksi/-2-(3-bentsovyli-g-metyyli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metvvli-fenvyli-

etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
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sykloheptyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/-2-hydroksi-etaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 68 - 79°¢C.

Esimerkki 75

1~-/4-amino=-3~bromi-5=- (N-etyyli-syklopentyyliaminometyyli)-bentsoyyli-

oksi/-2-(3-bentsoyyli-g-metvyli-fenyvliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-g-metyyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja l-/4-amino-3-~pbrmi~5-(N-etyyli-svklo-
pentyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 63 - 71°¢C.

Esimerkki 76

1-/4-amino-3-bromi-5- (d-metyyli-piperatsinometyyli)-bentsoyylioksi/~

2= (3-bentsoyvli-g—-metvyli-fenyyliasetoksi)—etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyvli-g-metvyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(4-metyyli-
piperatsinometyvli)-bentsoyylioksi/-2-hydroksi-etaanista.

Dihydrokloridin sulamispiste: 182 - 184°cC.

Esimerkki 77

1- (4-amino-3-bromi-5-morfolinometyvli-bnetsoyylioksi)-2-(3-bentsoyy=-

li-g~metyyli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsovyli-g-metyyli-fenvyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-morfolinometyvli-
bentsoyylioksi)-2-hydroksietaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 75°C (hajoaa).

Esimerkki 78

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-metyyli-n-propyyliaminometyvli)-bentsoyyli-

oksi/-2-(3-bentsoyyli-a-metyyvli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3—bentsoyyli-a-metyyli-fenyyli—

etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3~bromi-5- (N-metvyli-n-
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propyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2-hydroksi-etaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 50°C:sta ldhtien (hajoaa).

Esimerkki 79

1-(4-amino=-3-bromi-5-isopropyyliaminometvyli-bentsoyylioksi)-2-(3~

bentsoyyli-g-matyyli+fenyyliasetoksi)=-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsgsoyyli-g-metyyli-fenvyli-
'etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4amino-3-bromi-5-igopropyyliamino-
metyyli-bentsoyylioksi)-2-hvdroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 70°C:sta ldhtien (hajoaa).

Esimerkki 80

1~ (4-amino-3-bromi-5-syklohekgyyliaminometyyli-bentsovylioksi) -2~ (3-

bentsoyyli-g-metvvli-fenyvliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3~bentsoyyli-a-metyyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja l1-(4-amino=-3-bromi-5-sykloheksyyli-
aminometyyli~bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 80°C:sta lihtien (hajoaa).

Esimerkki 81

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-bentsyyli-metvyliaminometyvli)-bentsoyyli-

oksi/-2-(3-bentsoyvli-g-metyyli-fenyyliasetoksi)=-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsovvli-g-metvyli-fenvvli-
etikkhappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-~ (N-bentsyyli-
metyyliaminometyyli)-bentsovylioksi/=2~hydroksi-etaanista.
Hydrokloridin sulamisgpiste: 75°C:sta lihtien (hajoaa) .

Esimerkki 82

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-sykloheksyyli-n-propyyliaminometvyli) -

bentsoyylioksi/=-2~(3-bentsoyyli-a-metyyli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmisteétaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-o-metyyli-fenyyli-

etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-svkloheksyyli-
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n~propyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~2-hydrokgi-etaanista. Hydro-

kloridi on &61ljy.
C35H41BrN205 X HCL (686,1)
Laskettu: ¢ 61,27 H 6,17 Br 11,65 Cl 5,17 N 4,08

Saatu: 61,15 6,36 11,60 5,13 4,07

Esimerkki 83

l1-/4-amino-3-bromi-5- (N~-sykloheksyyli-metyyliaminometvvli)-bentsovvli-

oksi/-2~(3-bentsoyyli-g-metyvii-fenyvliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metvyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-svkloheksyyli-
metyyliaminometyyli)-bentsoyylioksgi/~2~-hydroksi-etaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 50 - 65°C (hajoaa).

Esimerkki 84

1-(4-amino-3-bromi-5-dimetyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2-(3-

bentsoyyli-g-metvyli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metyyli-fenyvli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-dimetyvliamino-
metyyli-bentgoyylioksi)-2-hvdroksi~etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 65 - 75°C (hajoaa).

Esimerkki 85

1- (4~amino-3-bromi-5-pyrrolidinometyyli-bentsoyylioksi)-2-(3-bentsoyy-

li-o-metyyli-fenvvliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsovyli-o-metyvli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1l-(4-amino-3-bromi-5-pvrrolidinometvv-
li~bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 75°C:sta ldhtien (sintrautuu).
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Esimerkki 86

1-(4-amino-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylibksi)-2-(3~
bentsoyyli-o-metyyli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3-bentsoyyli-g-metyyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-piperidino-
metyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 120°C:sta l#htien (hajoaa).

Esimerkki 87

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovy-
licksi/-etyyli/-N-/2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli—1H-

indoli-3-asetoksi/-etyyli/~amiini

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappokloridista ja N-/2-/4-amino-3=-bromi-
5=~ (N~etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)=-bentsoyvlioksi/-etvyli/—-N-~
(2-hydroksietyyli)-amiinihydrokloridista. Hydrokloridi on amorfinen

jauhe.

IR-spektri (metyleenikloridi): Amidi-CO 1680 cm *
Esteri-CoO 1720 ja 1740 cm ©
O-metvyli 2870 Cm_l
N-alkyyli 2950 cm_1

UV-spektri (etanoli):_A max 230 nm (olka), 285 nm.

Esimerkki 88

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsovy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-

indoli-3-~asetoksi/~etyyli/-etyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidista ja N-/2-/4-amino-
3-bromi-5-(N-étyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etvvli/
N=-(2-hydroksietyyli)-etyyliamiinista. Dihydrokloridi on amorfinen

jauhe.
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C41H50BrClN4O6 X 2 HC1l (883,2)
Laskettu: C 55,76 H 5,93 Br 9,05 C1 12,04 N 6,34
Saatu: 55,48 6,12 8,97 11,91 6,24

Esimerkki 89

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyy
lioksi/~etyyli/-N-/2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli~1H-
indoli-3~asetoksi/-etyyli/-n-propyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappokloridista ja N-/2-/4-amino-3-
bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~-bentsoyylioksi/~etyvli/-
N-(2-hydroksietyyli)-n-propvyliamiinista dikloorimetaanissa. @1jv.

€, H ,BICIN O (824,3)
Laskettu: € 61,20 H 6,36 Br 9,70 Cl 4,30 N 6,80
Saatu: 60, 80 6,61 9,94 4,30 6,77

Esimerkki 90

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/=N=-/2~/1~(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-

indoli-3-asetoksi/-etyvli/=-isopropyvliamiini

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 1~ (4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli~3-etikkahappokloridista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-
5- (N~etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)~bentsovylioksi/~etvyli/-N-

(2-hydroksietyyli)-isopropyvyliamiinista dikloorimetaanissa o°C:ssa.

0ljy.

C42H52BrClN4O6 (824,3)

Laskettu: € 61,20 H 6,36 Br 9,70 Cl 4,30 N 6,80
Saatu: 61,00x 6,51 10,00 4,43 6,61

Esimerkki 91

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyvli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/~etyyli/-N-/2-/1- (4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-
indoli-3-asetoksi/-etyyli/-tert.butyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 4-amino-~3-bromi-5-~(N-etyyli-
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sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylikloridi-hydrokloridista ja
N-/2-/1-(4-klooribentsoyyli) -5-metoksi~2-metyyli-1H-indoli=3~
asetoksi/-etyyli/-N~-(2-hydroksietyyli)-tert.butyyliamiinista.

Vaahto.

C43H54BrClN4O6 (838,3)

Laskéttu: € 61,61 H 6,49 Br 9,53 C1 4,23 N 6,68
Saatu: 61,50 6,63 9,69 4,30 6,53

Esimerkki 92

N-/2-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/~N-/2-/1-(4~klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli~1H~
indoli~-3-asetoksi/~etyyli/-bentsyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(4-klooribentsovyli)-5-metoksi-
2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahaposta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5~- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/~etyyli/-N- (2-
hydroksietyyli)-bentsyyliamiinista. 61ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Amidi-CO 1675 cm”*
Esteri-Co 1700 ja 1730 cm *
O-metyyli 2840 cm” 1
N-alkyyli 2940 cm *

UV-spektri (etanoli): XA max 235 nm (olka), 290 nm.

Esimerkki 93

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksvyliaminometyvli)-bentsoyy-
lioksi/-eétyyli/-N-/2-/1- (4~klooribentsoyyli)=-5-metoksi~2-metyyli-1H-

indoli-3-asetoksi/—-etyyli/—aniliini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-
2-metyyli-~1H-indoli-3-etikkahaposta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyli-aminometyvli)-bentsovvlioksi/-etyyli/-N- (2-
hydroksietyyli)-aniliinista. 0ljy.

C45H5OBrClN4O6 (858, 3)

Laskettu: € 62,97 H 5,87 Br 9,31 Cl 4,13 N 6,53

Saatu: 62,90 6,11 9,54 4,23 6,59
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Esimerkki 94

N~-/2=/4-amino-3-bromi-5-~ (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy
lioksi/-etyyli/-N-/2-/2-/(2,6~dikloorifenyyli)amino/~fenvyliasetoksi/

etyyli/-metyyliamiini

Valmisteétaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenvyli)amino/-
fenyylietikkahappo-natriumsuolasta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N- (2~
kloorietyyli)-metyyliamiinista. O1jy.

C35H43BIC12N4O4 (734,6)

Laskettu: ¢ 57,23 H 5,90 Br 10,87 Cl1 9,65 N 7,62

Saatu: 57,60 6,12 10,58 9,39 7,54

Esimerkki 93

N-/2-/4-amino~-3~bromi~5- (N=etyyli-svkloheksyvliaminometyyli)-bentsovy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/2-/(2,6~-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-
etyyli/=-etyyliamiini

fenyylietikkahappo~-natriumsuolasta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N-(2-

kloorietyyli)-etyyliamiinista. Dihydrokloridi on amorfinen jauhe.
IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1720 ja 1740 cm *

N-alkyyli 2940 ot

UV-spektri (etanoli): X max 285 nm.

Esimerkki 96

N-/2-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyy=
lioksi/~etyyli/-N-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/~

etyvli/-n~propvyliamiini

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-
fenyylietikkahappo~-natriumsuolasta ja N-/2-/4-amino—-3-bromi-5-(N-
etyyli-syvkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~etyyli/=N-(2-
kloorietyyli)-n-propyyliamiinista. 01jv.

C37H47BrC12N4O4 (762,6)

Laskettu: C 58,27 H 6,21 Br 10,48 €1 9,30 N 7,35

Saatu: 58,50 6,45 10,58 9,31 7,06
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Esimerkki 97

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli-sykloheksyvliaminometyyli)-bentsoyy
lioksi/~etyyli/-N-/2-/2-/(2,6-dikloorifenyvli)amino/-fenvyvliasetoksi/
etyyli/~siopropyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenvvli)amino/-
fenyylietikkahappo-natriumguolasta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5-
(N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etvyli/-N=-(2-
kloorietyyli)-isopropyyliamiinista. O0ljy.

C37H47BrCl2N4O4 (762,6)

Laskettu: ¢ 58,27 H 6,21 Br 10,48 Cl1 9,30 N 7,35

Saatu: 58,40 6,37 10,22 9,05 7,08

Esimerkki 98

N~/2-/4-amino-3-bromi~-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -bentsovy-
lioksi/-etyyli/~-N=/2-/2=-/(2,6-dikloorifenvyli)amino/-fenyyliasetoksi/-
etyyli/=n-butyyvliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukais€sti 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-

fenyylietikkahaposta ja N-/2~/4-amino-3-bromi-5~ (N-etyyli-svklo-

heksyyliaminometyvli)~bensoyylioksi/-etyyli/-N-(2-hydroksietyyli)-

n~butyyliamiinista. 01jy.

IRrspektti! (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 cm
N-alkvyli 2935 cm’

UV-spektri (etanoli): X\ max 230 nm (olak), 284 nm.

1
1

Esimerkki 99

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvyli~sykloheksyyliaminometvvli)-bentsoyvy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/2~/(2,6=-dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/-
etyvli/=bentsyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenyvli)amino/-

fenyylietikkahaposta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-svkloheksyy-

liaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyvyli/=N-(2-hydroksietyyli)-bentsyy-

liamiinista. 01jy.

IR~spektri (metvleenikloridi): Esteri~-CoO 1710 cm
N-alkyyvli 2935 cm

1
1
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Esimerkki 100

N=-/2-~/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy
lioksi/~etyyli/=-N-/2-/2~/(2,6~dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/

etyyli/~aniliini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-

fenyylietikkahaposta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-syklo-

heksyyliaminometvyli)-bentsoyvlioksi/~etyyli/—-N-(2-hydroksietvyli)-

aniliinista. Vaahto.

IR~spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 cm
N-alkyyli 2935 cm T

1

UV-spektri (etanoli): A max 250 nm, 280 nm.

Esimerkki 101

N-/2-/4=amino=-3-bromi-5-(N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-(3-bentsoyyli-a-metvyli~fenvyvliasetoksi)-etyyli/-

amiini

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 3-bentsoyyli-oa-metyyli-fenyyli-
etikkahappokloridista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5-(N=etvyli=-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsovylioksi/-etyyli/-N-(2-hvdroksietvyli)-
amiini-hydrokloridista. Dihydrokloridi on amorfinen jauhe.
C36H44BrN205 X 2 HC1l (751,6)

Laskettu: C 57,53 H 6,17 Br 10,63 Cl 9,43 N 5,59

Saatu: 57,25 6,43 10,38 9,18 5,46

Esimerkki 102

N-/2-/4-amino-3-bromi-5~ (N-etyyli~-sykloheksvyliaminometyyli) -bentsoyy-
lioksi ~etyyli/-N-/2-(3-~bentsovyli-o-metyvli-fenyyliasetoksi)-etyyli/~

 metyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metvyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja N-/2-/4-amino-3~bromi-5- (N~etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bnetsoyylioksi/~etyyli/-N-(2-hvdroksi-
etyyli)-metyyliamiinista, Dihydrokloridi on amorfinen jauhes:.
C37H46BrN305 X 2 HCl (756,6)

Laskettu: € 58,04 H 6,32 Br 10,44 Cl 9,26 N 5,48

Saatu: 57,90 6,26 11,11 8,96 5,35
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Esimerkki 103

N-/2~/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-svkloheksyvliaminometvvli)-bentsoyy-
lioksi/=etyyli/=-N-/2~ (3=-bentsoyyli-g-metyyli-fenvyliagsetoksi)-etvyii/—

etyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 3-bentsoyyli-o-metvvli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5<(N-etyyli-
svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/—-etyvli/=N-(2-hydroksi-
etyyli)-etyyliamiinista. Dihydrokloridi on amorfinen jauhe.
C38H48BrN305 X 2 HC1L (779,6)

Laskettu: € 58,54 H 6,46 Br 10,25 €1 9,10 N 5,39

Saatu: 58,20 6,54 10,18 9,06 5,38

Esimerkki 104

N-/2-/4-amino-3~-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksvyliaminometyyli)-bentsovy-
lioksi/—etyyli/—N-/Z-(3-bentsoyyli~d-metyyli—fenyyliasetoksi)~etyyli/w

n-propyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 3-bentsoyyli-g-metyvli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja N~/2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/-etyyli/~N-(2-hydroksietyy-
1i))-n-propyyliamiinista kiehuvassa tetrahvdrofuraanissa. 0ljy.

IR-gpektri (metyleenikloridi): Ketoni-CO 1650 cm *
Esteri-Cco 1690 ja 1720 e~ L
N-alkyyli 2850 cm”™ 1

UV-spektri (etanoli): } max 253 nm, 290 nm.

Esimerkki 105

N-/2-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)~bentsoyv-
lioksi/-etyyli/-N~/2-(3~bensoyyli-a-metyyli-fenyyliasetoksi)~etyyli/-

isopropyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metvyli-fenyyli-
etikkahappo-imidatsolidista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N-(2-hydroksietyyli/-
isopropyyliamiinista. 81jy.
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C39H50BI'N3O5 (720, 8)
Laskettu: C 64,99 H 6,99 Br 11,09 N 5,83

Saatu: 64,80 7,28 10,95 5,59

Esimerkki 106

N~/2-/4~amino-3-bromi~5- (N-etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyv-
lioksi/—etyyli/—N—/Z-(3—bentsoyyli-a—metyyli-fenyyliasetoksi)-etyyli/-A

n~butyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 3-bentsoyyli-a-metyvli-fenyvli-
etikkahaposta ja N-/2-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyliamino-
metyyli)-bentsoyylioksi/~etyyli/-N~ (2-hvdroksietyyli)-n-butyyliamii-~
nista. 0ljvy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Ketoni+CO 1660 cm_l
Esteri-CO 1705 ja 1730 cm
N-alkyyli 2935 em™t
UV-gpektri (etanoli): A max 255 nm, 290 nm.

Esimerkki 107

N-/2-/4-amino~3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyvli)~bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N~/2~ (3-bentsoyyli-o-metyyli-fenvyliasetoksi)-etvyli/-

tert.butyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 3-bentsoyyli- o-metyyli-fenvyli-
etikkahaposta ja N~/2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-svkloheksyyliamino-
metyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N~(2~-hvdroksietyyli)-tert.butyyliamii-

nista. Dihydrokloridi on amorfinen jauhe.

IR-spektri (metyleeniklorid): Ketoni-CO 1640 cm_l
Esteri-CoO 1710 ja 1730 cm” T
N-alkyyli 2940 cm™ T

UV-gspektri (etanoli): )} max 256 nm, 280 nm.

Esimerkki 108

N-/2-/4-amino-3~bromi-5=- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-(3-bentgsoyyli-a-metyyli-fenyyliasetoksi)-etvyli/-

bentsyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 3-bentsoyyli-o-metyyli-fenyvli-
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etikkahaposta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksvyliamino-—
metyyli)-bentsoyylioksi/~etyyli/-N-(2-hydroksietyyli)-bentsyyliamiinis

ta. 0ljy.
IR-gspektri (metvleenikloridi): Ketoni-CO 1660 cm“l
Esteri—CO 1710 ja 1730 em™ 7t
1

N-alkyyli 2940 cm
UV-spektri (etandli): X max 252 nm, 288 nm,

Esimerkki 109

N-/2-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etvvli-svykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyv—
lioksi/~etyyli/~N~/2-(3-bentsoyyli-o-metyyli-fenyvliasetoksi)-etyyli/-

aniliini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 3-bentsovvli-g-metyvli-fenyyvli-

etikkahaposta ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyvli-sykloheksyyliami-

nometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N-(2-hydroksietyyli)-aniliinista.

0ljy.

TR-spektri (metvleenikloridi): Ketoni-CO 1660 cm
Esteri-CO 1710 ja 1735 cm’

N-alkyyli 2940 cm 1

1
1

UV-spektri (etanoli): X max 250 nm, 290 nm.

Esimerkki 110

N=-/2-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyvli)~bentsovy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/(+)-6-metoksi-oa-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/—

etyyli/~amiini

Valmistétaan esimerkin 5 mukaisesti (+)-6-metoksi-o-metyvli-2-nafta-
liinietikkahappo-kloridista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli=-
sykloheksyyliaminometyyli)~-bentsoyylioksi/-etyvli/-N-(2~hvdroksi-
etyyli)-amiini-hydrokloridista. Dihydrokloridi on amorfinen jauhe.
IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1720 ja 1740 cm_l
O-metyyli 2850 cm T
N~-alkyyli 2930 cm—l

UvV-~spektri (etanoli): A max 221 nm, 282 nm.
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Esimerkki 111

N-/2-/4-amino-3~-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyvliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/=N=/2-/(+)~6~-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-
etyyli/-metyyliamiini

vValmistetaan esimerkin 3 mukaisesti (+)-6-metoksi-o-metvyyli-2-naf-
taliinietikkahappo-imidatsolidista ja N-/2~/4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovylioksi/~etyyli/-N-(2-
hydroksietyyli)-metyyliamiinista. Dihvdrokloridi on amorfinen jauhe.
IR-s-ektri (kaliumbromidi): Esteri-CO 1720 ja 1730 cm 1
O-metyyli 2860 cm
N-alkyyli 2940 cm T
UV-spektri (etandli): max 233 nm, 285 nm.

Esimerkki 112

N-/2-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyv-
lioksi/=-etyyli/-N-/2-/(+)-6~metoksi-g-metyvli-2-naftaliiniasetoksi/=-
etyyli/~etyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti (+)-6-metoksi-g-metyvli-2-nafta-
liinietikkahappo~imidatsolidista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-—
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~etvyvli/-N=-(2-hyd-
roksietyyli)-etyyliamiinista. Dihydrokloridi on amorfinen jauhe.
C36H48BrN 05 X 2 HC1 (755,7)

Lagkettu:~ ¢ 57,22 H 6,67 Br 10,58 1 9,38 N 5,56

Saatu: 57,00 6,78 10,62 9,47 5,37

Esimerkki 113

N-/2~/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyvli)~bentsoyv-
lioksi/~etyyli/~-N-/2-/(+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-

etyyli/-n—-propyvliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti (+)-6-metoksi-a-metyvli-2-nafta-
liinietikkahappo-imidatgolidista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5-~ (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/-etyvli/-N-(2-
hydroksietyyli)-n-propyyliamiinista kiehuvassa tetrahydrofuraanissa.
bljy.
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C37H50BrN3O5 (696,7)
Laskettu: C 63,78 H 7,23 Br 11,47 N 6,03
Saatu: 63,90 7,51 11,54 5,97

Esimerkki 114

N-/2-/4-amino~3-bromi-5=-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovy-
lioksi/-etyyli/-N~/2-/(+)-6-metoksi-g-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-
etyyli/?iggprOpyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti (+)-6-~hetoksi-g-metyvli-2-nafta-
liinietikkahappo-imidatsolidista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5-(N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyvli/-N-(2-
hydroksietvyli)-isopropyyliamiinista. $1jy.

C,,H_ BrN. O (696,7)

37750 375
Laskettu: ¢ 63,78 H 7,23 Br 11,47 N 6,03
Saatu: 63,80 7,40 11,40 6,00

Esimerkki 115

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyvliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N-/2~/o-metyyli-4-(2-metvylipropyyli)-fenvvliasetoksi/-

etyyli/—amiini

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti a-metyvli-4-(2-metyylipropyyli)-fen
nyylietikkahappokloridista ja N-/2~/4-amino~3-bromi-5-(N-etyyli~syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N=-(2~hvdroksietyyli) -
amiini-hvdrokloridista. Dihydrokloridi on amorfinen jauhe.
IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-cO 1720 ja 1730 cm 1

N-alkyyli 2950 cm *

UV-spektri (etanoli): A max 218 nm, 284 nm.

Esimerkki 116

N-/2~/4~-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsovv-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/o-metyyli-4-(2-metyylipronyvli)-fenyvliasetoksi/-
etyyli/-metyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti o-metyyli-4-(2-metyylipropvyli)-
fenyylietikkahappo-imidatsolidista ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-
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etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N—- (2~
hydroksietyyli)-metyyliamiinista. 81ljy.

C34H50BIN304 (644,7)

Laskettu: C 63,34 H 7,82 Br 12,40 N 6,52

Saatu: 63,10 7,84 12,10 6,59

Esimerkki 117

N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
livksi/~etyyli/-N-/2-/a-metyyli-4- (2-metyylinropvvli)-fenyyliasetoksi/
etyyli/=n-propyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti o~metyyli-4-(2-metvylipropyyli)-

fenyylietikkahappo-imidatsolidista ja N-~/2-/4-amino-3-bromi-5=N-

etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyylioksi/~etyv1li/-N-(2-

hydroksietyyli)-n-propyyliamiinista. 01ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Bteri-cO 1700 ja 1725 cm
N-alkyyli 2820 cm

1

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm (olka), 294 nm.

Esimerkki 118

N-/2-/4~amino~3-bromi-5- (N-etyyvli-sykloheksyvliaminometvyli)-bentsovy-
lioksi/~etyyli/-N-/2-/a-metyyli-4-(2-metyylipropyyli)=-fenyyliasetoksi/-
etyyli/-isopropyyliamiini '

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti a-metyvli-4-(2-metvvlipropyvli)-
fenyylietikkahappo—-imidatsolidisa ja N-/2-/4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyylioksi/—etyyli/-N=-(2-hvdroksi
etyyli)-isopropyyliamiinista kiehuvassa tetrahydrofuraanissa, 81jv,

C36H54BrN304 (672,8) ‘
Laskettu: C 64,27 H 8,09 Br 11,88 N 6,25
Saatu: 64,50 8,28 12,05 6,32

Esimerkki 119

N=/2-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-etyyli/-
N—/2—/l—(4—klooribentsoyyli)—S—metoksi—2—metyyli-lH-indqli-3—asetoksi/—
etyyli/-metyyliamiini '

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 1-(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-
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2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappokloridista ja N-/2-(4-amino~-3-bromi-

5-dietyyliaminometyvyli-bentsoyylioksi)-etyvli/-N-(2-hydroksietyvli) -

metyyliamiinista. 01jy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Amidi-CO 1690 cm
Esteri-CO 1705 ja 1735 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm (olka), 290 nm.

Esimerkki 120

2-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2"'-/1-(4-klooribentsoyyli)=-5-metoksi-2-metyyvli-1H-indoli-3-
asetoksi/-dietyylioksidi

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-svklo-

heksyyliaminometyyli)-bentsoyylikloridi-hydrokléridista ja 2-/1-(4-

klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetoksi/~2"'-hyd-

roksi-dietyylioksidista. 01jy.

IR-spektri (metvleenikloridi): Amidi-CO 1690 cm
Esteri~CO 1710 ja 1735 cm
O-metyyli 1850 cm *
N-alkyyli 2920 cm

UV-s-ektri (etanoli): X max 230 nm (olka), 295 nm.

1
1

1

Esimerkki 121

2=/4~amino-3-bromi-5~ (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyyli-
oksi/-2'-/(+)-6-metoksi-g-metyvli-2-naftaliiniasetoksi/-dietvvlioksidi

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/-2'-hydroksi-dietyylioksi-
dista ja (+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliinietikkahappo-imidatsolidis-—
ta. O0ljy.

C34H4BBrN206 (655,6)

Laske-tu: C 62,28 H 6,61 Br 12,19 N 4,27

Saatu: 62,20 6,78 12,10 4,09
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Esimerkki 122

2=-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2'-/2=/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~-fenvvliasetoksi/~dietyvli-

oksidi

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsovylioksi/=-2"'-kloori-dietyylicksidista
ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.
Hydrokloridi on amorfinen jauhe.

IR-s-ektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 ja 1720 cm
N~alkyyli 2950 cm L

1

UV-gpektri (etanoli): X max 283 nm.

Esimerkki 123

2=/4~amino-3-bromi~-5- (N-etyyli-sykloheksyyvliaminometyvli)-bentsoyvli-

oksi/-2'=(3-bentsoyyli-g~-metyvli-fenvvliasetoksi)-dietvvlioksidi

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/-2'-hydroksi~dietyylioksi=-
dista ja 3~bentsoyyli-oa-metyyli-fenyvlietikkahappo-imidatsolidista.

01jy.

C36H43BIN206 (679,7)

Laskettu: C 63,62 H 6,38 Br 11,76 N 4,12
Saatu: 63,40 6,58 11,35 4,03

Esimerkki 124

2-/4~-amino-3-bromi~5- (n-etyyli-syvkloheksyvliaminometyvli)-bentsovyli-
oksi/~2"'-/0-metyyli-4-(2-metyylipropyvyli)-fenyyliasetoksi/-dietyyli-

oksidi

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 2-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etvyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/=2'-hydroksi-dietyylioksi-
dista ja o -metyyli-4-(2-metyylipropyyli)-fenvylietikkahappo-imi=~
datsolidista.

C33H47BrN205 (631,7)

Laskettu: C 62,75 H 7,50 Br 12,65 N 4,44

Saatu: 62,60 7,58 12,90 4,54
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Esimerkki 125

2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2'-/1-(4~-klooribentsoyyli)-5~-metoksi-2-metyyli~1H-indoli~3-
asetoksi/-dietyylisulfidi

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 2-/4-amino-3-~bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/=2"'-hydroksi-dietyvlisulfi-
dista ja 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli~-3~-
etikkahappo-kloridista. Hydrokloridi on amorfinen jauhe.

C39H45BrClN30 S X HC1 (835,7)
Laskettu: C §6,05 H 5,54 Br 9,56 Cl 8,49 N 5,02
Saatu: 56,00 5,80 9,74 8,69 4,84

Esimerkki 126

2-/4-amino-3-bromi-5~ (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2'-/(+) -6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-dietyyli-
sulfidi

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 2-/4-amino-3~bromi-5-(n-etyyli-

sykloheksyyliaminometyvli)-bentsoyylioksi/-2'-hvdroksi-dietvyvlisul-

fidista ja (+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliinietikkahappo-imidatso-

lidista. 81jy.

IR~spektri (metyvleenikloridi): FEsteri-CoO 1705 ja 1730 cm
O-metyyli 2860 cm_l
N-alkyv1li 2930 cm_

1

1

UV-spektri (etanoli): A max 233 nm, 298 nm.

Egimerkki 127

2-/4-amino-3-bromi-~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2'-2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-dietyyli-
sulfidi '

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli) “bentsoyylioksi/-2'-kloori-dietyyvlisulfidista
ja 2~/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.
01jy.

C34H4OBrC12N304S (737,6)
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Esimerkki 128

2~/4-amino-3-bromi-5- (N~etyvli-svkloheksyyliaminometyvli)-bentsoyyli-

oksi/-2'-(3-bentsoyyli-g-metyyli-fenyyliasetoksi)-dietyvlisulfidi

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvyli-
sykloheksvyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2'~hydroksi-dietyylisul-
fidista ja 3-bentsoyyli-a-metyvyli-fenvvlietikkahappo-imidatsolidista.

0ljy.

C36H43BrN2055 (695,7)

Laskettu: C 62,15 H 6,23 Br 11,49 N 4,02 S 4,60
Saatu: 62,20 6,50 11,25 3,87 4,72

Esimerkki 129

2~/4~amino-3-bromi-5-(N-etyyli-svkloheksyylaiminometyyli)-behtsoyyli-
oksi/=2'-/2-fluori-g-metyyli~1-(1l,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-dietyyli-
sulfidi '

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-/4-amino=-3-bromi-5-(N-etvvli-

sykloheksyvliaminometyvli) -bentovylioksi/-2"'~hvdroksi-dietyylisulfi~

dista ja 2-fluori-g-metyyli-(1,1'~bifenyyli)-4-etikkahaposta. 51jv.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 ja 1735 cm"l
N-alkyyli 2935 cm t

UV-spektri (etancoli): ) max 232 nm, 288 nm.

Esimerkki 130

2-/4-amino~-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
okgi/=2'-/2=-fluori-g-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/~dietyyliocksid

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi~5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/-2'-hvdroksi-dietyylioksidis-
ta ja 2-fluori-a-metyyli-(1,1'-bifenyvli)-4-etikkahaposta. 01l]jv.
Laskettu: € 62,78 H 6,32 Br 11,93 N 4,18

Saatu: 63,04 6,48 11,90 4,07
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Esimerkki 131

2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyvli) -bentsoyyli-
oksi/-2'-/2~/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenvyliasetoksi/-dietyyli-

sulfoksidi

Valmistetaan esimerkin-14 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyylioksi/-2'-/2-/(2,6-dikloori-
fenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/-dietyylisulfidista vetyperoksidin

avulla. Vaahto.

IR-spektri (metyleenikloridi): Sulfoksidi 1040 cm *
Esteri-CO 1710 em™t (leved)
A N-alkyyli 2030 cm t

UV-spektri (etanoli): )} max 300 nm.

Esimerkki 132

2-/4-amino~3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyvli)-bentsoyyli-
oksi/=-2'-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvvliasetoksi/-dietyvli-

sulfoni

Valmistetaan esimerkin 15 mukaisesti 2-/4-amino=-3-bromi=5-(N-etvyli-
sykloheksyvvliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2'-/2-/(2,6=-dikloorife~
nyyli) amino/-fenyyliasetoksi/-dietyylisulfidista kdyttdmdlla vetv-
peroksidia. Vaahto.

C44HyoBrCL,N,0.8 (769,6)

Laskettu: C 53,06 H 5,24 Br 10,38 €1 9,21 N 5,46

Saatu: 53,01 5,35 10,56 9,33 5,34

Esimerkki 133

2-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)=-2'-/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/~-fenvvliasetoksi/~dietvvlioksidi

Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti 2'-~/2-/(2,6-dikloorifenvvli)ami-
no/-fenyyliasetksi/-2-hydroksi-dietvylicksidista ja 4-amino-3-bromi-

5-dietyyliaminometyvyli-bentsoyvlikloridi-hydrokloridista. 01ljy.
1

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-coO 1710 em
1

N-alkvyli 2960 cm
UV-spektri (etanoli): A max 230 nm (olka), 282 nm.
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Esimerkki 134

N-/2-/4-amino-3-bromi~5~(N-etyyli-svkloheksyvliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N'-/2-/1- (4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-

indoli-3-asetoksi/~etyyli/-piperatsiini

Valmistetaan esimerkin 3 mukaisesti N-/2-/4~amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N'-(2-hydroksietyy-
li)-piperatsiinista ja 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyvli-1H~-

indoli-3-etikkahanpo~-imidatsolidista. $1ljy.

C43H53BrClN506 (851, 3)
Laskettu: C 60,67 H 6,28 Br 9,39 Cl 4,16 N 8,23
Saatu: 60,50 6,65 9,22 4,09 8,10

Esimerkki 135

N-/3-/4-amino-3-bromi+5~ (N-etyvli-syvkloheksyvliaminometyvli)-bentsoyy-
lioksi/-propyyli/-N'-/2-/1~(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-2-metvyli~
1H-indoli-3-asetbksi/-etyyli/-piperatsiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/3-/4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheksy¥Vliaminometyyli) -bentsoyvlioksi/-propyyli/~N'-(2~hvdroksi-
etyyli)-piperatsiinista ja l-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyvli-
1H=indoli-3-etikkahaposta k&yttdmd114 disykloheksvvlikarbodi-imidii.

Trivetymaleinaatin sulamispiste: 120°cC.

Esimerkki 136

N—/3-/4—amino—3—bromi—5—(N—etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-propyyli/-N'-/2-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvyliasetok~
si/-etyyli/-piperatsiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/3-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-pronyvli/-N'~ (2-hydroksi-
etyyli)-piperatsiinista ja2-/(2,6-dikloorifenvyli)amino/-fenvylietik-
kahaposta disykloheksyvlikarbodi-imidin avulla.

Trivetymaleinaatin sulamispiste: 122°%c:sta ldhtien (hajoaa) .
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Esimerkki 137

N-/3=/4=-amino=3-bromi-5~dietyyliaminometyyli-bentsoyyliocksi)y-propyyli/:
N'-/2~/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2~-metyvli-1lH~-indoli~3-asetoksi,
etyyli/-piperatsiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/3-(4-amino-3-bromi-5-dietyvli-
aminometyyli-behtosyylioksi)-propvyli/-N'-(2-hydroksietyyli)-piperat-
giinista j 1-(4-klooribentsoyyli)=-5-metoksi-2-metyyli-lH-indoli-3~
etikkahaposta dikykloheksyylikarbodi-imidin avulla. .
Trivetymaleinaatin sulamispiste: 132°%:sta lihtien (hajoaa) .

Esimerkki 138

2-/4-amino=3-bromi=-5=(N-etyyli-sykloheksvyliaminometyvyli)-bentsoyyli-
oksi/-1~/1-(4~klooribentsgoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3~-

asetoksi/—-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti 4-amino-3-bromi=-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylikloridista ja 1-/1-(4-kloori-
bentsoyyli)-5-metoksi~-2-metyyli-metyyli-1lH-indoli-3-asetoksi/-2-
hydroksi-n-propaanista, mutta pyridiinin asemesta kdvtetddn 4-dimetyy-

liamino-pyridiinid ja tolueenin asemesta metyleenikloridia. 01jy.

I R-spektri (metyleenikloridi: NH, 3420 - 3450 cm 1t
N-alkyyli 2925 cm *
ocH 2850 cm T
3 1

Esteri-cO 1730 ja 1720 cm
Amidi-co 1680 cm 1

UV~-gpektri (etanoli): K max 230 nm, 290 nm.

Esimerkki 139

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-

okgi/~2-/(+)—-6-metoksi-o-metyvyli~2-naftaliiniasetoksi/—n-propaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyvyli)-bentsoyylioksi/=-2-hydroksi-n-propaanista
ja (+)-6-metoksi-g—metyyli-~2-naftaliinietikkahappo-imidatsolidista.

H1jy.
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IR-spektri (metyleenikloridi) NH., 3430 cm 1
N-alkyyli 2920 cm_l
OCH, 2850 cm ! .
Esteri-~CO 1730 ja 1710 cm

UV-spektri (etanoli): X max 234 nm, 295 nm.

Esimerkki 140

2-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)~-bentsoyyli-
oksi/=-3-/(+) -6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniagetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-3-hydroksi-n-butaanista

ja (+)~6-metoksi-g-metyyli-2-naftaliinietkkahappo-imidatsolidista.

O0ljvy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3430 cm T
N-alkyvli 2920 cnm *
ocH, 2850 cm L .
Ester-CO 1730 ja 1710 cm

UV-spektri (etanoli): A max 234 nm, 295 nm.

Esimerkki 141

3=-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsovvlioksi)-2-/1- (4-
klooribentsoyvli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli~-3~asetoksi/-n-propyy-
likloridi ’

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 3= (4-amino-3-bromi-5-dietvyliamino-

metyyli-bentsoyylioksi)-2-hvdroksi-n-propvylikloridista ja 1-(4-kloori-

bentsoyyli) -5~metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-imidatsolidis-—

ta. 01ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3440 cm
Esteri-CO 1730 ja 1705 cm !

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm, 290 - 300 nm.

1

Esimerkki 142

2-/4—amino-3—bromi—5—(N—etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyyli—
oksi/-3-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi—-2-metvvli-1H-indoli-3~ase-

toksi/-n=propyylikloridi

Valmistetaan esimerkin 11 mukaisesti 4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli=-
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sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoehappo~imidatsolidista ja 3-/1-(4-

klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli~-1H~indoli-3-asetoksi/-2-hvdroksi-

n-propyylikloridista. Gljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-cO 1710 ja 1740 cm
Amidi-cO 1670 cm T

1

UV~-spektri (etanoli): ) max 230 nm, 295 nm.

Esimerkki 143

2=-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli~-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvli/~
3-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetvyli/—

(+)-viinihappodietvyliesteri

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlikloridi-hydrokloridista ja 2-/1-
(4-klooribentsoyyli)=5-metoksi-2-metyyli-1lH-indoli-3-astyyli/-3-
hydroksi-(+)-viinihappodietyyliesteristd tetrahvdrofuraani/pyridii-

nissd. Vaahto.

IR-spektri (metyleenikloridi): Amidi-cO 1680 cm T
Esteri-cO 1720 ja 1750 - 1760 cm 1

O-metyyli 2850 em T

-1

Na-lkyyli 2930 cm
UV-spektri (etanoli): ) max 237 nm (olka), 305 nm.

- Esimerkki 144

2=/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyvli)-bentsoyyli-
oksi/-l-asetoksi-3-/1-(4~klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-

indoli-3-asetoksi/-n—-propaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 4-amino-3~bromi-5-(N-etyvli-

sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlikloridista ja 3-/1-(4-kloori-

bentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetoksi/-l~asetoksi-2-

hydroksi-n-propaanista. 01jy.

IR-spektri (metvleenikloridi): Esteri-CO 1710 ja 1745 cm
Amidi-Co 1675 cm '

1

UV-spektri (etanoli):X max 230 nm, 295 nm.
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Esimerkki 145

2-/4=amino-3-bromi-5-(N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)~bentsoyyli-
oksi/~1l~oktadekanoyylioksgi-3-/1- (4~klooribentsoyvli)-5-metoksi-2-

metyyli=-1lH-indoli-3-asetoksi/-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovylikloridista ja 3-/1-(4-kloori-
bentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-lH-indoli-3-asetoksi/-1-oktadekanoyy-

lioksi-2-hydroksi-n-propaanista. 01ljy.

C56H77BrClN308 (1035,6)
Lagskettu: C 64,95 H 7,49 Br 7,72 Cl 3,42 N 4,06
Saatu: 64,70 7,43 7,70 3,40 3,70

Esimerkki 146

2-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometvyli)-bentsovyli-
oksi/=-l-oktadekanoyylioksi-3-/(+)-6-metoksi-a-metvyli-2-naftaliini- "

asetoksi/~-n-propaani

Valmigtetaan esimerkin 11 mukaisesti 4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoehappo-imidatsolidista ja 3-/(+)-
6—-metoksi-o~metyyvli-Z2-naftaliiniasetoksi/-1-oktadekanovylioksi-2-

hydroksi-n-propaanista. 01jv.

C51H75BrN207 (908,1)
Laskettu: CC 67,46 H 8,32 Br 8,80 N 3,08
Saatu: 67,80 8,36 8,63 3,16

Esimerkki 147

l1,2-bis-/4-amino-3-bromi~5- (N-etyyli~svkloheksyyliaminometvyli) -
bentsoyylioksi/-3-/(+)-6-metoksi-g-metyyli-2~-naftaliiniasetoksi/-

n—-propaani

Valmistetaan esimerkin 11 mukaisesti 4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoehappo~imidatsolidista  ja 3~/ (+) -
6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/=-1,2~-dihvdroksi-n-propaanista.
O0ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi). Esteri-CcO 1710 ja 1740 cm *

UV-spektri (etanoli): X max 243 nm, 302 nm.
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3-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)*bentsoyvli-
oksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi~- 2—metzy11 =1H-indoli-3-
asetoksi/-1-hydroksi-n-propaani -

Valmistetaan esimerkin 6 mukaisesti 3-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
svkloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/~1,2-epoksi-n-propaanista
ja 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-l1H-indoli-3-etikka-
haposta. Kiinted amorfinen aine.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 ja 1735 cm

Amidi-Co 1675 om *

-1

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm, 297 nm.

Esimerkki 149

1-/4-amino-3~-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyV¥1li)-bentsoyvli-
oksi/-2-hydrokgi-3-/2- /(2 6-dikloorifenyyli)amino/~-fenvvliasetoksi/—

n—-propaani

Valmistetaan esimerkin 2 mukaisesti 4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-syklo-
heksyyliaminometyyli)-bentsoheppo-imidatsolidista ja 1-/2~/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/-fenyyli-asetoksi/—~2,3~dihydroksi-n-propaanista.
Hydrokloridin sulamispiste: 87 - 96°C.

BEsimerkki 150

1-/4-amino-3-bromi~-5- (N-etyvli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentosyyli-
oksi/-2-pentanoyylioksi-3~/(+)-6-metoksi-a metyyli-2-naftaliiniase-

toksi/=-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 12 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
syklcheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/-2~hvdroksi-3-/(+)-6-
metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-propaanista ja valeriaana-
happokloridista. Hydrokloridi on &6ljv.

C3gHyoBrN,0, x HC1 (762,2)

Laskettu: C 59,88 H 6,61 Br 10,48 Cl1 4,65 N 3,68

Saatu: 59,60 6,74 10,78 4,78 3,97
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Esimerkki 151

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-tetradekanoyyliokgi-3-/(+)-6-metoksi-g-metyvli-2-naftaliini-

asetoksi/-n—-propaani

Valmistetaan esimerkin 12 mukaisesti 1l-/4-amino-3-bromi-5~(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/-2-hydroksi-3-/(+)~6-me-
toksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-propaanista ja myrsitiini-

happokloridista. Hydrokloridi on 61jy.

C47H6SBrN207 x HC1 (886,4)
Laskettu: C 63,69 H 7,51 Br 9,02 ¢l 4,00 N 3,16
Saatu: 63,40 7,78 9,13 4,04 3,05

Esimerkki 152

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/=-2-oktadekanoyyliocksi=-3-/(+)=-6-metoksi-g-metyvli-2-naftaliini-

asetoksi/-n—-propaani

Valmistetaan esimerkin 12 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2-hydroksi-3-/(+)-6-
metoksi-%-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-propaanista.ja steariini-
happokloridista. Hydrokloridi on 81ljy.

Cg,H, BrN,0 x HCl (944,6)

51775 7
Laskettu: C 64,85 H 8,11 Br 8,46 Cl1 3,75 N 2,97
Saatu: ' 64,58 8,04 8,45 3,74 3,09

Esimerkki 153

l—/4-amino—3—bromi—5—(N-etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyli—
oksi/-2-dekanoyylioksi-3~-/(+)-6-metoksi-g-metyvli-2-naftaliiniasetoksiy

n-propaani

Valmistetaan esimerkin 12 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2-hvdroksi-3-/(+)-6—
metoksi4a—metyyli—2-naftaliiniaset0ksi/-n—propaanista ja kapriini-
happokloridista. Hydrokloridi on &17jy.

C43H59BrN207 X HC1 (832,3)

Laskettu: C 62,05 H 7,27 Br 9,60 Cl 4,26 N 3,37

Saatu: 61,62 7:25 10,15 4,46 3,74
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Esimerkki 154

1-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metokgi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetyvyli/~

6- (4—amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli*bentsoyvli)-D-manniitti

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-

metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetyyli/-D-manniitista ja 4-amino-3-

bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylikloridista dikloorimetaani/

pyridiiniss&. Amorfinen jauhe.

IR-gpektri (kaliumbromidi) : Esteri-Cco 1710 cm
Amidi-Co 1680 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): A max 230 nm (olka), 285 nm.

Esimerkki 155

1-/2~/(2,6-dikloorifenyyli) amino/-fenyyliasetyyli/-6-/4-amino-3-
bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli/-D-manniitti

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli/~D-manniitista ja 2-/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/-fenvylietikkahaposta. Amerfinen jauhe.
Hydrokloridin '‘sulamispiste: 170 - 185°¢ (vaahtoaa) .

Esimerkki 156

1-/4-amino~3-bromi=5-(N=-etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1lH~indoli~3-asetoksi/~-

etaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-2-hydroksi-etaanista ja
1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-
imidatsolidisba.

Hydrokloridin sulamispiste: 125°C:sta lihtien (hajoaa).

Esimerkki 157

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/—
3-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyvli-1H~indoli-3~-asetoksi/-

n-propaani
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Valmistetaan esimerkin 13 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-3-hydroksi-n-propaanista ja
1- (4-klooribentsoyyli) ~5-metoksi~-2-metyyli-lH-indoli-3-etikkahappo-
imidatsolidista. Oliy.

IR-spektri (metyleenikloridi):  Esteri~CO 1730 cm
Amidi-CO 1650 ja 1675 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): X max 275 nm, olka ~ 325 nm

Egsimerkki 158

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-syvkloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
4-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetoksi/~

n=butaani

Valmistetaan esimerkin 13 mukaisesti l-/4-amino=-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-4-hydroksi-n-butaanista ja

1- (4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-indoli-3-etikkahappo-
imidatsolidista. Oljy. Hvdrokloridi on kiinted, amorfinen aine.

C39H46BrClN4O5 x HC1 (802,6)
Laskettu: C 58,36 H 5,90 Br 9,96 Cl1 8,83 N 6,98
Saatu: 58,10 6,02 9,92 8,81 6,84

Esimerkki 159

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
5-/1-(4-klooribentgoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H~indoli-3-asetoksi/-

n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 13 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/~5-hydroksi~n-pentaanista ja
1- (4-klooribentsoyyli) -5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-
imidatsolidista. Oljy.

Hydrokloridinon kiinted, amorfinen aine.

C4OH48BrClN4O5 x HC1 (816,7)

Laskettu: C 58,83 H 6,05 Br 9,79 ¢l 8,68 N 6,86

. Saatu: 58,60 6,18 9,62 8,53 6,85
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Esimerkki 160

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
6-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksgi-2-metyyli=-1H-indoli-3-asetoksi/-

n~heksaani

Valmistetaan esimerkin 13 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/~6-hydroksi~n~-heksaanista ja
1-)4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli~1H-indoli~3-etikkahappo-
imidatsolidisa. Oljy.

Hydrokloridi on kiinted, amorfinen aine.

C41H50BrClN4O5 x HC1 (830,7)

Laskettu: € 59,28 H 6,19 Br 9,62 Cl 8,53 N 6,74

Saatu: 59,00 6,32 9,68 8,58 6,50

Esimerkki 161

1-/4~amino-3=bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/~

2—/(+)—6—metoksi—a—metyyli-2—naftaliiniaset0ksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 13 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi=5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsamido/-2-hydroksi-etaanista ja (+)-
6-metoksi-g-metvyli-2-naftaliinietikkahappo-imidatsclidista. Vety-

maleinaatti on amorfinen jauhe.

C32N4OBI'N304 X C4H,0, (726,7)
Laskettu: ¢ 59,30 H 6,16 Br 10,86 N 5,64
Saatu: 59,50 6,10 11,00 5,78

Esimerkki 162

1-/4~-amino-3~-bromi~5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyvli)-bentsamido/~

3—/(+)—6fmetoksi-u~metyyli—2naftaliiniasetoksi/-n—prpnaani

Valmi stetaan esimerkin 13 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)~-bentsamido/-3-hydrbksi-n-propaanista ja
(+) -6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliinietikkahappo-imidatsolidista.

Hydrokloridin sulamispiste: 70 - 909°cC.
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Esimerkki 163

1-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/—
5-/(+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 13 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-5~hvdroksi-n-pentaanista ja

(+)~6-metoksi-a-metyyli~2-naftaliinietikkahappo-imidatsolidista. Oljy.
1

IR-spektri (metyleenikloridi):  Esteri-cO 1725 cm_
1

¢:Amidi~Co 1650 cm
UV-spektri (etanoli): A max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 164

1-/4-amino-3-bromi-5~ (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/~

6~/ (+) -6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/—n-heksaani

Valmistetaan esimerkin 13 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-6-hydroksi-n-heksaanista ja (+)-
6—metoksi—dlmetyyli~2—naftaliinietkkahappo—imidatsolidista. Oliy.

Hydrokloridi on kiinted, amorfinen aine:

C36H48BrN304 x HCl (703,2)
Laskettu: ¢ 61,49 H 7,02 Br 11,36 Cl 5,04 N 5,98
Saatu: 61,70 7,10 11,22 4,98 5,59

Esimerkki 165

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metokgi~2-metyyli-1H-indoli-3-aset-

amido/~-etaani

Valmistetaan esimerkin 5 mukaisesti 1-/l-(4-klooribentsoyyli)-5-
metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetamido/-2~hydroksi-etaanista ja 4-
amino~3-bromi—5—(N—etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyliklo—
ridista.

Hydrokloridin sulamispiste: 140°C:sta l&htien (hajoaa).
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Esimerkki 166

1-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyyli~
oksi/-3-/1- (4-klooribentsoyyli)-5-metoksi~2~metyyli-1H-indoli-3-

asetamido/-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/1-(4-kloorigentsoyyli)-5-

metoksi-2—metyyli-lH—indoli-3—asetamido/—3—hydroks1—n-propaaniéta

ja 4-amino-3-bromi-5~ (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)=-bentsoyyli-

kloridista. 0ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1700 cm
Amidi-Cco 1665 ja 1680 cm

1
1

UV-gpektri (etanoli): X max 230 nm (olka), 290 nm.

Esimerkki 167

1-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsovyli-
oksi/-4-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi~-2-metyyli-1H-indoli-3-

asetamido/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-

metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetamido/~4-hvdroksi-n-butaanista ja

4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-

kloridista. 0Oljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CoO 1710 cm
Amidi-CO 1660 ja 1680 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): A max 230 nm, 285 nm.

Hydrokloridi on kiinted, amorfinen aine.

Esimerkki 168

1~/4=-amino-3-bromi-5- (N~etyyli~svkloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-5-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H~-indoli-3-aset-

amido/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/1-(4-klooribentsoyvli)-5-

metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetamido/-5-hvdroksi-n-pentaanista ja

4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyvli-

kloridista. Oljy.

IR~spektri (metyleenikloridi): Esteri-coO 1710 cm
Amidi-CO 1660 ja 1680 cm

1
1
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UV-spektri (etanoli): max 230 nm, 290 nm.

Esimerkki 169

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/~6-/1- (4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H~indoli-3~

asetamido/~-n-heksaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-me+
toksi-2-metyyli-1H-indoli-3~-asetamido/-6~hydroksi-n-heksaanista ja
4-amino-3~bromi~5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsoyyli-
kloridista. 01ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CoO 1710 cm
Amidi- CO 1665 ja 1680 cm T

1

UV-spektri (etanoli)ecd max 232 nm, 285 nm.

Esimerkki 170

1~-/4-amino~3-bromi-5~ (N-etyyli-sykloheksyyliaminometvyli)~bentsovyli-

oksi/—3—/(+)—6—metoksi—u—metvyli—fenyvliasetamido/-nupronaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/(+)-6-metoksi-o-metyyli-
fenyyliasetamido/-3-hydroksi~-n~propaanista ja 4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylikloridista. #1jy.
IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-co 1710 cm L

Amidi-CO 1640 cm !

UV-spektri (etanoli): A max 234 nm, 285 nm.

Esimerkki 171

l—/4—amino—3—bromi~5-(N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyli—
oksi/—5—/(+)—6-metoksi—u-metvvli—fenyyliasetamido/—n:gentaani

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/(+)-6-metoksiometvyli-fenvy-
liastamido/-5-hydroksi-n-pentaanista ja 4-amino~3-bromi-5- (N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylikloridista. 61jy.

IR-spektri (metvleenikloridi): Esteri-CO 1700 cm
- Amidi-CO 1670 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): A max 235 nm, 295 nm.

4
K4
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Esimerkki 172

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyvli) ~bentsoyyli-

oksi/—-6~/(+)-6-metoksi-g-metyyli-fenyyliastamido/-n-heksaani _

Valmistetaan esimerkin 10 mukaisesti 1-/(+)-6-metoksi-g-metyyli-
fenyyliasetamido/-6~hvdroksi-n-heksaanista ja 4-amino-3~bromi-5- (N~
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylikloridista. 01]y.
IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1705 cm_l
Amidi-CO 1645 cm *
UV-spektri (etanoli): X max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 173

Trans-4-/4-amino-3-bromi-5~ (N-etyvli-sykloheksvyliaminometyyli) -
bentsamidi/-1-/1-(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-indoli-

3-asetoksi/~sykloheksaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti trans-4-/4-amino-3-bromi-5- (N~
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli-bentsamido/-sykloheksanolista ja
l1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2~metyyli-1H-indoli~3-etikkahappo-
imidatsolidista.

Sulamispiste: 160 - 163°C (hajoaa) .

Egsimerkki 174

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
3-/1-(4-klooribentsoyyli) ~5-metoksi~2-metyyvli-1H-indoli-3-asetamido/-

n-propaani

Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti 1-/1-(4-klooribentsovvili)-5-metoksi
2-metyyli-1H-indoli-3-asetamido/-3-amino~-n-propaanista ja 4-amino-~3-
bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylikloridista
trietyyliamiinin ldsndollessa.

Sulamispiste: 161 - 167°C.
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Esimerkki 175

1-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksvyliaminometyyli)-bentsamidi/~
2~/ (+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetamido/-etaani ‘

Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti 1-/(+)-6-metoksi-a-metvyli-2-
naftaliiniasetamido/-2-amino-etaanista ja 4-amino-3-~-bromi-5-(N-
etyyli-sykloheksyvyliaminometyyli)-bentsoyylikloridista trietyyliamii-
nin lasndollessa.

Sulamispiste: 136 - 137°%.

Esimerkki 176

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyvyliaminometyyli)-bentsamido/-
3-/(+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniasetamido/-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 7 mukaiesti 1-/(+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naf-
taliiniasetamido/~-3-amino-n-propaanista ja 4-amino-3-bromi-5-(N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyvlikloridista trietyyliamii-

nin l&sndollessa.
Hydrokloridin sulamispiste: 126°C:sta 1lihtien (hajoaa).

Esimerkki 177

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
4-/(+)—-6=-metoksi-o-metvyli=-2naftaliiniasetamido/-n-~butaani

vValnisteéetaan esimerkin 7 mukaisesti 1-/(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-
naftaliiniasetamido/-4-amino-n-butaanista ja 4-amino-3-bromi=-5-
(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylikloridista trietyvli-
amiinin l&sndollessa.

Sulamispiste: 130 - 131,5°C.

Esimerkki 178

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyvli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-

5-/(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-naftaliiniasetamido/~-n-pentaani
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Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti 1-/(+)-6-metoksi-a-metyyli-2-
naftaliiniasetamido-5-amino-n-pentaanista ja 4-amino-3-bromi-5-(N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylikloridista trietyyliamii-

nin l&snidollessa.
Sulamispiste: 72°Cista l#htien (sintrautuu).

Esimerkki 179

1-/4-amino-3-bromi-5~ (N~etyyli-svkloheksyyliaminometyvli)~bentsamido/~
6-/ (+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliiniastamido/-h-heksaani

Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti 1-/(+)-6-metoksi-g-metyyli-2-
naftaliiniasetamido/-6-amino-n-heksaanista ja 4-amino-3-bromi-5- (N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylikloridista trietyyliamii-
nin l&sndollessa.

Sulamispiste: 149 - 150°C.

Esimerkki 180

N-/4-amino-3-bromi-5~ (N-etvyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli/—
0-/1-(4-klooribentsoyyli)=-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetyyli/-

L~seriini-metyyliesteri

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti N-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli/~L-seriini-metyvliesteristd ja
1-(4~klooribentsoyyli)~5-metoksi~2-metyyli-1H-indoli-3-etikkahappo-

imidatsolidista. Vaahto.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3435 cm™t
N-alkyyli 2920 cm_l
OCH, 2850 cm 1
Esteri-Co 1745 cm *
Amidi-CO 1675 ja 1655 cm *

UV-spektri (metanoli): A 230 nm, 290 nm.

Esimerkki 181

O-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyyliaminometvvli)-bentsovvli/~
N-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi~2-metyyli-1H-indoli-3-asetyvli/-

L-seriini-metyyliesteri
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Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti N-/1-(4~klooribentsovyli)-5-
metoksi-2-metyyli-lH-indoli-3-asetyyli/-L-geriini-metyvliesteristd

ja 4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
kloridista, mutta trietyyliamiinin ja 4-dimetyyliamino-pyridiinin

asemesta kdytetddn pyridiiniid. Oljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3410 cm !
N-alkyyli 2910 cm %
OCH, 2840 em 1 .
Esteri-CO 1750 ja 1700 c¢m
Amidi-CO 1675 cm

UV-gpektri (metanoli): )} max 230 nm, 295 nm.

Egimerkki 182

N-) 4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyvliaminometyyli)-bentsoyyli/~
O-/(+)-6-metoksi-g-metyyli-2-naftaliiniasetyyli/-L-seriini-metyyli-

esteri

Valmistetaan eismerkin 1 mukaisesti N-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyyli/-L~seriini-metyyliesteristi
ja (+)-6-metoksi-o-metyyli-2-naftaliinietikkahappo-imidatsolidista.

Vaahto.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3440 cm L
N-alkyvli 2920 cm™ 1
OCH3 2850 cm_l
Esteri-CO 1730 cm !
Amidi-CO 1660 cm T

UV-spektri (etanoli): A max 234 nm ja 295 nm.

Esimerkki 183

1-/4-amino=-3-bromi-5- (N-metyyli-bentsyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-
5—/2—fluori-a—metyyli~(l,l'—bifenyyli)-4-asetoksi/—n—nentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2~fluori-a-metyyli-(1,1'~bifenyy-
1i)~4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1l~/4-amino-3-bromi-5- (N~metvyli-
bentsyyliaminometyyli)-bentsoleioksi/—S—hydroksi—n—pentaanista. O1ljv.
IR-spektri (metyleenikloridi):  NH, 3450 cm t

Esteri-CO 1705 cm™ 1, 1725 cm !

UV-spektri (etanoli): X max 232 nm ja 292 nm.
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Esimerkki 184

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-metyyli-sykloheksyyliaminometyyli) -bentosyvli-
oksi/=5~/2-fluori-o-metyyli- (1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-pentaani

valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-g-metyyli-(1,1'-bifenvy-
1li)-4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4~amino-3~bromi-5-(N-metyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/-5-hydroksi-n-pentaanista.
Oydrokloridin sulamispiste: 107 - 111°%.

Esimerkki 185

1- (4-amino-3-bromi-5-sykloheksyyliaminometyyli-bentsovylioksi)~5-/2-
fluori-g-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-a-metyyli-(1l,1'-bifenyyli.

4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-sykloheksyvli-

aminometyyli-bentsoyvlioksi)~-5~hyvdroksi-n-pentaanista. G1liy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3440 cm:i .
' Esteri-CO 1700 cm ~, 1730 cm

UV-spektri (etanoli): X max 232 nm ja 290 nm.

Esimerkki 186

1- (4-amino-3-bromi-5-isopropyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)=5-/2~
fluori-a-metvyli-(1,1'-bifenyyli)=-4-asetoksi/~n-pentaani

VAlmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-a-metvyli-(1l,1'-bifenvy-
li)-4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-isopropyyli-
aminometyyli-bnetsooylickgl)-5-~hydroksi-n-pentaanista. 01jy.
IR-spektri (metyleenikloridi): N, 3440 cm”t

1

Esteri-coO 1700 cm ©, 1725 cm ©

UV-spektri (etanoli): )X max 234 ja 292 nm.

Esimerkki 187

1- (4-amino-3-bromi-5-tert.butyyliaminometyyli-bentsoyyliocksi)-5~/2-
fluori-a-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-pentaani _
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Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-g-metyyli-(1,1'-bife-
nyyli)-4-etikkahappo~-imidatsolidista ja l-(4-amino-3-bromi-5-tert.-
butyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)~5-hvdroksi-n-pentaanista. $1ljy.
IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3450 cm_i

Esteri-CO 1710 cm —, 1730 —

UV-spektri (etanoli): ) max 235 nm ja 295 nm.

Esimerkki 188

1-(4-amino-3-bromi-5-dimetyyliaminometyy¥li-bentsoyylioksi)-5-/2-
fluori-o-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-g-metyyli-(1,1'-~bi-
fenyyli)-4-etikkahappo-imidatsolidigta ja 1-(4-amino-3-bromi5-dimetyy-
liaminometyyli-bentsoyylioksi)-5-hydroksi-n-pentaanista.

Hydrokloridin sulamispiste: 105°C (sintrautuu 75°C:sta lihtien).

Esimerkki 189

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-metyyli-piperatsinometyyli)-bentsovylioksi/-
5-/2—fluori-a-metyvli~(l,l'—bifenyyli)—4—asetoksi/—n-pentaaﬁi

Valmistetaan eismerkin 1 mukaisesti 2-fluori-o-metyvli-(1,1'~bifenyy-
li)-4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-metvyli-
piperatsinometyyli)-bentsoyylioksi/-5-hydroksi-n-pentaanista. $ljy.
TR-spektri (metyleenikloridi):  NH 3440 cm™t

2 1

Esteri-CO 1700 cm —, 1730 em™ L

UV-spektri (etanocli): X max 232 nm ja 286 nm.

Esimerkki 190

1-(4~amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyylioksi)-5-/2-fluori-

u—metyyli—(l,l'~bifenyyli)—4-asetoksi/—n—nentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluoxi-g-metyyli-(1,1'-bifenyvli)
4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-morfolinometyy-
li-bentsoyylioksi)~5-hydroksi-n-pentaanista. 0ljy.
IR-spektri (metylaanikloridi): N, 3440 cm™t )

Esteri-CO 1700 cm %, 1725 cm ¥
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UV-spektri (etanoli): A max 232 nm ja 290 nm.

Esimerkki 191

1- (4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-iminometyyli-bentsoyvlioksi)=5=/2~

fluori-g-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-astoksi/—-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-o-metyvli~(1l,1'-bifenyy-
li)~4~-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-heksa-
metyleeni-iminometyyli-bentsoyvlioksi)-5-hydroksi-n-pentaanista.
Oliy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH 3440 cm™ 1

2 1

Esteri-CO 1700 cm 1

, 1730 cm

UV-spektri (etanoli): X max 232 nm ja 290 nm.

Esimerkki 192

1-(4-amino-3-bromi-5-piperidinometvyli-bentsoyylioksi)-5-/2-fluori-

g—metyyli=(1,1'~bifenyvli)-4-asetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-a-metyvli-(1,1'-bifenyy-
li)-4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-(4-amino-3-bromi-5-piperidino-
metyyli-bentsoyylioksi)~-5-hydroksi-n-pentaanista. 0Oljv.
IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3450 Cm:i .
Esteri-CO 1705 cm ~, 1730 cm

UV-spektri (etanoli): X max 235 nm ja 288 nm.

Esimerkki 193

1-(4-amino-3-bromi-5-pyrrolidinometyyli-bentsovvlioksi)-5-/2-fluori-

o~metyyli-(1,1'-bifenyyli)=-4-asetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-a-metyvli-(1,1'-bifenvyli)
4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1~ (4-amino-3-bromi-5-pvyrrolidino-
metyyli-bentsoyylioksi)-5~-hydroksi-n-pentaanista. 0ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi):  NH, 3450 cm—i

Esteri-cO 1705 cm 1

, 1730 cm
UV-spektri (etanoli): X max 232 nm ja 290 nm.
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Esimerkki 194

1-/4-amino-3-bromi~-5~ (N-n-propvyli-sykloheksyvliaminometyvyli) -
bentsoyylioksi/~5~/2-fluori-g-metyyli-(1,1'~bifenyyli)-4-asetoksi/-

n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-o-metvyli-(1,1l'-bifenyv-
li)-4-etikkahappo~imidatsolidista ja l-/4-amino-3-bromi-5-(N-n-
propyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~5-~hydroksi-n-
pentaanista. 0ljy. .

IR~-spektri (metyleenikloridi): NH2 3450 cm
1

Esteri-CO 1700 cm ¥, 1725 cm *

UV-spektri (etancli): A max 233 nm ja 290 nm.

Esimerkki 195

1-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheptyyliaminometyvli)-bentsovyli-
oksi/=5-/2~fluori-g-metyyli-(1l,1'-bifenvyli)-4-asetoksi/—-n-pentaani

1i)-4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheptyyliaminometyvyli)=-bentsoyvlioksi/-5-hydroksi-n-pentaanista.
01jy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3450 cm‘i

Esteri-CO 1705 cm™ ¥, 1730 cm 1

UV~-spektri (etanoli): X max 230 nm ja 285 nm.

Esimerkki 196

1~/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svklopentyyliaminometyyvli)-bentsoyvli-
oksi/—5—/2~fluori—a—metyyli-(l,l'—bifenyyli)—4—asetoksi/—n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 2-fluori-o-metvyli-(1,1'-
bifenyyli)-4-etikkahappo-imidatsolidista ja 1-/4-amino-3-bromi-5-
(N-etyyli-syklopentyyliaminometyyli)=-bentsoyvlioksi/~5-hvdroksi-n-
pentaanista. Oljy.

IR-spektri (metvleenikloridi): NH 3450 cm

2
Esteri-CO 1700 em™ Y, 1730 cm”

1
1

UV-spektri (etanoli): X max 232 nm ja 290 nm.
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Esimerkki 197

1-(4-amino-3~bromi-5~dietyyliaminometvyli-bentsoyylioksi)=-5-/2-fluori-

g-metyyli-(1,l'-bifenyyli)~4-asetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)=2-hydroksi-n-pentaanista ja 2~fluori-o-

metyyli-(1,1'-bifenyvli)-4-etikkahaposta. Oljy.

IR~spektri (metyleenikloridi): NH2 3440 crn_l
N-alkyyli 2940 cm”*
Esteri-co 1705 ja 1735 cm *

UV-spektri (etanoli): ) max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 198

1- (4-amino-3-bormi-5-dietyyliaminometyyli-bentsovvlioksi)-2-/2-

fluori-g-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-5-dietvyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista ja 2-fluori-o-

metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-etikkahavosta. Oljy.

IR-spektri (metyleenikloridi) : NH,, 3440 cm b
N-alkyyli 2940 cm *
Esteri-CO 1705 j5a 1735 cm t

UV-spektri (etanoli): A max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 199

l1-(4-amino-3~bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsovylioksi)=3~/2-fluori-

o-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/~-n-propaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-5-dietvyli-

aminometyvli-bentsoyylioksi)=-3-hvdroksi-n-propaanista ja 2-fluori-g-

metyyli-(1,1"-bifenyyli)-4-etikkahaposta. &1jv.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH., 3440 cm-l
N-alkyyli 2930 cm_l
Esteri-CO 1700 ja 1730 cm *

UV-spektri (etanoli): A max 235 nm, 280 nm.
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Esimerkki 200

1-(4-amino~3~bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-4-/2~

fluori-a-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsovvliokis)-4-hvdroksi-n-butaanista ja 2-fluori-

a~metyyli=(1,1'-bifenyyli)-4~etikkahaposta. 0lijy.

IR-spektri (metyleenikloridi): N, 3440 cm T
N-alkyyli 2940 om *
Esteri—-CO 1700 ja 1730 cm *

UV-spektri (etanoli): A max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 201

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometvyli-bentsoyylioksi)-6~/2-fluori-

o-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-heksaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-5-dietyvli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-6-hydrcksi-n-heksaanista ja 2-fluori-o-
metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-etikkahaposta. 01jv.

IR-spektri (metyleenikloridi): N, 3440 cm T
N-alkyyli 2940 cm 1
Esteri-CO 1700 ja 1730 —

UV-spektri (etanoli): A max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 202

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksvyliaminometyyli)-~bentsoyyli-
oksi/=3-/2-fluori-o-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-propaani _

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-~amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/3~hvdroksi-n-propaanista
ja 2-fluori-o-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4+etikkahaposta. Oljv.
IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 ¢ 3440 ém_l
N-alkyyli 2930 cm T
Esteri-cO 1705 ja 1730 cm 1

UV-gpektri (etanoli):‘k max 235 nm, 280 nm.
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Esimexrkki 203

1~/4-amino~-3-bromi-5- (N~etyvli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/—4—/2—fluori—d—metvvli—(1,1'—bifenyvli)—4-asetoksi/—n—buta§ni

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/—-4-hydroksi—-n-butaanista

ja 2-fluori-g-metyyli-(1l,1'-bifenyyli)—-4-etikkahapoista. Oljy.
1

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3460 cm
1

N-alkyyli 2930 cm

Esteri-cO 1705 ja 1730 cm *

UV-spéektri (etanoli): )} max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 204

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-~bentsovyli-
oksi/-5-/2-fluori-g-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/~5~hvdroksi-n-pentaanista
ja 2-fluori-a-metyyli=-(1,1'-bifenyyli)-4-etikkahapoista. O61ljyv.

IR-spektri (metvleenikloridi): NH, 3440 cm"l
N-alkyyli 2930 cm
Esteri-CoO 1700 ja 1730 cm“l

UV-spektri (etanoli): X max 235 nm, 280 nm.

Esimerkki 205

l1-/4-amino-3-bromi-5~ (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvli-
oksi/~6-/2-fluori-oa-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-n-heksaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-6-hydroksi-n-heksaanista
ja 2-fluori-o-metyyli-(1l,1'=-bifenyyli)-4-etikkahapoista. 01jv.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3440 em 1
N-alkyyli 2930 cm *
Esteri-CO 1700 ja 1730 cm *

Uv-spektri (etanoli): A max 235 nm, 280 nm,
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Esimerkki 206

1-/4-amino-3~bromi-5~ (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-
4—/2—fluori—d—metvyli—(l,l'—bifenyyli)-4—asetoksi/—n-butaani

Valmistetaan esimerkin 3 tai 4 mukaisesti 1-/4-amino-3~bromi-5-(N-
etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bnetsamido/-4-hydroksi-n-butaanista
ja 2-fluori-g~metyyli-(1l,1'~bifenyyli)~4-etikkaposta. Vdritdn vaahto.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3510 cm“l
Esteri-CO 1740 em™t
Amidi-CO 1670 cm”t

Esimerkki 207

N-/2- (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometvyli-bentsoyylioksi)-etyyvli/~
N'-/3-/2-fluori-g-metyyli-(1l,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-propyyli/-

piperatsiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/3-/2-fluori—g-metyyli-(1,1'~
bifenyyli)-4-asetoksi/-propyyli/-N'-(2-hydroksietyvli)~-piperatsiinista
ja 4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsohaposta.

Trigs-vetymaleinaatin sulamispiste: 163 - 166°cC.

Esimerkki 208

N-~/3-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-propvy-
li/-N'-/2~/2-fluori-a-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-etyyli/-

piperatsiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N~/3=(4-~amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)y-propyyli/~-N'~ (2-hydroksietvvli)-piperat-
siinista ja 2-fluori-gwmetyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-etikkahapoista.

Tris-vetymaleinaatin sulamispiste: 144 - 147°%.

Esimerkki 209

N-/3=/4-amino-3~bromi-5- (N-etvyli-sykloheksyyliaminometyyli)-~bentsoyv-
lioksi/-propyyli/-N'~/2-/2-fluori-o-metyyli=-(1,1'-bifenyyli)-4-ase+"
toksi/-etyyli/-piperatsiini
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Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/3-/4~-amino-3-bromi-5-(N-etyy-
li-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-propvyli/~N'~(2-hydroksi
etyyli)-piperatsiinista ja 2-fluori-o-metyyli-(1,1"'-bifenyvli)-4-
etikkahaposta.

Tris~vetymaleinaatin sulamispiste: 132 - 135°¢.

Esimerkki 210

N-/2~/4-amino-3-bromi~5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)=-bentsovy-
lioksi/-etyyli/-N'-/3-/2-fluori~og-metyvli-(1,1'-bifenyvli)-4~astoksi/-
propyyli/-piperatsiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaigesti N-/3-/2~fluori-g-metvyli-(1,1'~
bifenyyli)-4-asetoksi/~propyvyli/=N'~(2~hydroksietyyli)-piperatsiinista
ja 4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksvyliaminometyvli)-bentsoe~
haposta.

Tris-vetymaleinaatin sulamispiste: 150 - 153°¢.

Esimerkki 211

N-/2-/4-amino~-3-bromi~5- (N~etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/2~fluori~a-metvyli~(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/~
etyyli/-metyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyyli/-N-(2-hydroksietvv-
li)-metyyliamiinista ja 2-fluori-g-metyyli-(1,1l'-bifenyyli)-4~etikka-

haposta. 0ljy.

C36H45BIFN3O4 (682,7)
Laskettu: C 63,34 4 6,64 Br 11,71 N 6,16

Esimerkki 212

N—/2—)4~amino—3—bromi—5—(N—etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyy-
lioksi/-etyyli/-N-/2-/2-fluori-oa-metyyli-(1,1"'~bifenyvli)-4-asetoksi/-
etyyli/~etyyliamiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
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sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etvyli/=N-(2-hydroksietvy-
li)-etyyliamiinista ja 2-fluori-o~metyyli-(1,1'=-bifenyyli)-4-etikka-
hposta. 0ljy.
C37H47BrFN304 (696,7)

LaskettU. C 63,79 H 6,80 Br 11,47 N 6,04

saatu: 63,80 6,85 11,40 5,96

Esimerkki 213

N-/2~(4-amino-3-bromi-5-dietyvliaminometyyli-bentsoyylioksi)-etyyli/-
N=/2-/2-fluori-g-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asectoksi/~etyvli/-metyyli-

amiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/2-(4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)=-etyyli/~N-(2-hydroksietyyli)-metvyli-
amiinista ja 2-fluori~-g-metyyli-(1,1'-bifenvyli)-4~etikkahaposta. O1jy
C32H39BrFN304 (628,6)

Laskettu: C 61,44 H 6,25 Br 12,71 N 6,69

Saatu: 61,36 6,54 12,55 6,71

Esimerkki 214

N-/2~ (4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli~bentsoyylioksi)-etyyli/—

smiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/2-(4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-etyyli/~N=-(2-hydroksietyvli)=-etyvliamii-
nista ja 2-fluori-ag-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-etikkahanosta. $1jy.
C33H41BrFN3O4 (642,6)

Laskettu: C 61,68 H 6,43 Br 12,44 N 6,54

Saatu: 61,87 6,21 12,30 6,50

Esimerkki 215

2- (4-amino~3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-2'-/2~-fluori-

a-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-asetoksi/-dietyvlioksidi

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliami-
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nometyyli-bentsoyylioksi)-2'~hydrokgi-dietvvlioksidista ja 2-fluori-
a-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-etikkahaposta. 01jy.

C31H36BrFN205 (615,6)

Laskettil: C 60,49 H 5,90 Br 12,98 N 4,55

Saatu: 60,72 5,78 12,75 4,69

Esimerkki 216

2= (4~amino-3-bromi~-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-2'-/2-
fluori-o-metyvli-(1,1'-bifenyvli)-4-asetoksi/-dietyylisulfidi

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2- (4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-2'~-hydroksi-dietyylisulfidista ja 2-
fluori-o-metyyli-(1,1'-bifenyyli)-4-etikkahaposta. 01jy.

C31H36BrFN204S (631,6)
Laskettu: C 58,95 H 5,75 Br 12,65 N 4,44 S 5,08
Saatu: 59,45 5,75 12,95 4,58 5,18

Esimerkki 217

1-(4-amino-3~bromi-5-dimetyyliaminometvyli-bentsoyvlioksi)-4- (3~

bentsoyyli-a-metyyli-fenyyliasetoksi)-n~butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-5-dimetvyli-
aminometyyli~-bentsoyylioksi)-4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsovyli-
o-metyyli-fenyyli-etikkahappo~imidatsolidista.

Hydrokloridin sulamispiste: 117 - 122°C.

Esimerkki 218

1-(4-amino-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylioksi) -4~ (3-bentsoyy-

li-a-metyyli-fenyyliasetoksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-4-piperidinome=:
tyyli-bentsoyylicksi)~4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsovyli-a-
metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista.

Hydrokloridin sulamispiste: 123 - 125°C.
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Esimerkki 219

1- (4-amino-3-bromi-5-pyrrolidinometyyli-bentsoyylioksi)=-4-(3-bentsoyy-

li-g-metyyli-fenyyliasetoksi)=-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1= (4-amino-3-bromi-5-pvrrolidino-
metyyli-bnetsoyylicksi)-4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsoyyli-a-
metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista. Amorfinen hydrokloridi.
C32h35BrN205 XHC1 (644,02)

Laskettu: C 59,68 H 5,63 Br 12,41 ¢1 5,51 N 4,35

Saatu: 59,63 5,61 12,18 5,40 4,34

Esimerkki 220

1- (4-amino-3-bromi~-5-sykloheksyyliaminometyyli~-bentsoyvlicksgi)—-4-(3-
bentsoyyli-g-metyyli-fenyyliasetksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1= (4-amino-3-bromi-5-sykloheksvy-
liaminometyyli~bentsoyylioksi)-4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsovy-
li-o-metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista. Amorfinen hydro-
kloridi.

C34H39BrN205 x HC1 (672,1)
Laskettu: C 60,76 H 6,00 Br 11,89 Cl1 5,27 N 4,17
Saatu: 60,52 6,02 12,05 5,35 4,34

Esimerkki 221

1-/4-amino~-3-bromi-5-(N-metvvli-piperatsinometyyli)-bentsoyylioksi/~-

4- (3-bentsoyyli-g-metyyli-fenyyliasetoksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti l1-/4-amino-3-bromi-5- (N-metyyli-
piperatsinometyyli)-bentsoyylioksi/-4-hydroksi~n-butaanista ja 3-
bentsoyyli-a-metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista.
Hydrokloridin sulamispiste: 183 - 186°cC.

Esimerkki 222

l-(4-amino-3-bromi-5-isopropyyliaminometyyli~bentsovylioksi)-4-(3-

bentsoyyli-o-metyyli~fenyyliasetoksi)-h-butaani
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Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-5-isopropyyli-
aminometyyli-bentsovylioksi)=4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsoyvli-
g=metyvli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista. Amorfinen hydrokloridi.

C31H35BrN2O5 X HC1 (632,0)
Laskettu: C 58,9 H 5,70 Br 12,60 Cl 5,60 N 4,41
Saatu: 57,7 6,08 12,57 5,60 4,70

Esimerkki 223

1- (4-amino-3-bromi-5-tert.butyyliaminometyyli~bentsoyyvlioksi)-4-(3-

bentsoyyli-g-metyyli-fenyyliasetoksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1l-(4-amino-3-bromi-5-tert.butyy-
liaminometyyli-bentsoyylioksi)-4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsovy-

li-a-metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista. Amorfinen aine.
1

IR~spektri (metyleenikloridi): CO 1660 cm
1

Esteri-CcO 1710 cm 1

, 1730 cm”
Uv-gspektri (etanoli): A max 254 nm, 280 nm.

Esimerkki 224

1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-iminometyyli-bentsoyylioksi)—-4-

(3-bentsoyyli-g-metyyli-fenvvliasetoksi)-n-butaani

vValmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-(4-amino-3-bromi-~5-heksametylee-
ni-iminometyyli-bentsoyylioksi)-4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsoyy-

li-o-metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista. Amorfinen hydroklo-

ridi.

C34H39BrN205 x HCl (672,1)

Laskettu: C 60,8 H 6,0 Br 11,9 Cl 5,3 N 4,2
Saatu: 59,5 6,5 12,0 5,3 4,5

Esimerkki 225

1-/4-amino-3-bromi-5- (N~etyyli-sykloheptyvliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/—4-(3-bentsovyli-g-metyyli-fenyyliasetoksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti l-/4-amino~3-bromi-5-(N-etyyli-
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sykloheptyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-4~hydroksi-n-butaanista
ja 3-bentsoyyli-¢ -metvyli-fenyvlietikkahappo-imidatsolidista. Amor-

finen hydrokloridi.

C37H45BrN205 x HC1 (714,2)
Laskettu: c 62,2 H 6,5 Br 11,2 Cl 5,0 N 3,9
Saatu: 61,2 6,7 11,2 5,1 4,1

Esimerkki 226

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvyli-syklopentyyliaminometyyli)-bentsovvli-
oksi/-4-(3fbentsoyyli4l~meﬁyyli—fenyyliasetbksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti l-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
syklopentyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~4-hydroksi-n-butaanista
ja 3-bentosyyli=-y -metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista. Amor-
finen hydrokloridi.

C35H41BrN205 x HC1 (686,1)

Laskettu: C 61,3 H 6,2 Br 11,6 Cl 5,2

Saatu: 61,7 6,5 11,4 5,1

Esimerkki 227

1- (4-amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyyvlioksi)-4-(3-bentsoyyli-

¢ -metyyli-fenvyliasetoksi)-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti 1- (4-amino-3-bromi-5-morfolino-
metyyli-bentsoyylioksi)-4-hydroksi-n-butaanista ja 3-bentsoyyli=-q-
metyyli-fenyylietikkahappo-imidatsolidista.

Hydrokloridin sulamispiste: 148 - 150°C.

Esimerkki 228

1-/4-amino-3-bromi-5-(2~dietyyliaminoetyyli~aminometyyli)-bentsovyli=-
oksi/-2-(3-bentsoyyli-o-metyvli-fenyyliasetoksi)-etaani

Valmidtetaan esimerkin 1 mukaisesti 1-/4-amino~-3-bromi-5-(2-dietyvli-
aminoetyyli-aminometyyli)~-bentsovvlioksi/-2-hydroksi-etaanista ja
3-bentsoyyli-o-metvvli-fenyylieétikkahappo~-imidatsolidista.
Hydrokloridin sulamispiste: 70°C:sta lihtien (hajoaa).



109

Esimerkki 229

1- (4-amino-3-bromiS-dietyyliaminometyyli-bentsoyyliocksi) -2~ (3-bentsoyy

li-g=metyvli-fenyyliasetoksi)-etaani

Vvalmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-etyylikloridista ja 3-bentsoyyli-a-
metyyli-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 53 - 59°C.

Esimerkki 230

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)=3-(3-

bentsoyyli-g-metvvli~fenvyliasetoksi)-n-propaani

valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 3- (4-amino-3-bromi-5-dietyyliamino-
metyyli-bentsoyylioksi)-n-propyylikloridista ja 3-bentsoyyli-a-metyyli-
fenyylietikkahappo-natriumsuolasta. 01jy.

IR-spektri (metvleenikloridi): NH2 3450 cm_l
co 1660 cm *
Esteri-cO 1710 em %, 1730 cm t

UV-gspektri (etanoli): A max 254 nm, 288 nm.

Esimerkki 231

1-(4-amino-3-bromi-5~dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-4- (3~

bentsoyyli~-a-metyyli-fenyvliasetoksi)-n~butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliami-
nometyyvli~bentsoyylioksi)-n=-butvylikloridista ja 3-bentsovvli-a-

metyyli-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

C32H37BrN205 (609)
Laskettu: C 63,05 H 6,11 N 4,59
Saatu: 62,50 6,51 4,42

Esimerkki 232

2= (4-amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bensoyylioksi)-2'-(3-bentsoyyli~

a-metyyli-fenyyliasetoksi)-dietyylisulfidi
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Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-b-morfolino-
metyyli-bentsoyylioksi)-2'-hydroksi-dietyylisulfidista ja 3-bentsoyy-
li-a~metyyli-fenyylietikkahaposta.

Hydrokloridin sulamispiste: 146 - 149°c.

Esimerkki 233

2-(4-amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyvlioksi)-2'-(3-bentsoyv-

li-a~metyyli-fenyvliasetoksi)=-dietyylioksidi

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-morfolino-

metyyli-bentsoyylioksi)-2'-hydroksi-dietyvlicksidista ja 3-bentsoyyli-

a-metyyli-fenyylietikkahaposta. 0ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CcoO 1710 ja 1730 cm
Keto-CO 1660 cm™ 1

1

UV-spketri (etanoli): A max 255 ja 285 nm.

Esimerkki 234

1-(4-amino-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylioksi)-2~-/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-(4-amino-3~bromi-5-piperidino-
metyyli-bentsoyylioksi)~-etyylikloridista ja 2-/(2,6~-dikloorifenyvli)-
amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 186 - 191°.

Esimerkki 235

1-(4-amino-3-bromi-5-pyrrolidinometyyli-bentsoyylioksi)-2-/2~/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-pvrrolidino-
metyyli-bentsoyylioksi)-etyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli) -
amino/~-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 186 - 187°C.
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Esimerkki 236

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-metyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-/2-/(2,6~dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetbksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-metyyli-

sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/~-etyylikloridista ja 2-

/(2,6-dikloorifenyyli)—-amino/-fenyylietikkahappo-natriumnsuolasta.

6liy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH,, 3440 cm
Esteri-CoO 1710 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): A max 228 nm, 286 nm,

Esimexrkki 237

1- (4-amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyylibksi)-2-/2-/(2,6~-
dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/~etaani

Valmisgtetaan esimerkin 8 mukaisesti 2~ (4-amino-3-bromi-5-morfolino-
metyyli-bentsoyylioksi)-etyylikloridista ja 2~/(2,6-~dikloorifenyyli) -
amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta. 81liy.
IR-spektri (metyleenikloridi): N, 3440 cm:i

Esteri-CO 1710 cm
UvV-spéktri (etancli): A max 282 nm.

Esimerkki 238

1-/4-amino-3~-bromi-5- (N~sykloheksyyli-n-propyyliaminometyyli)-bentsoyy-
1ioksi/—2—/2—/(2,6—dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-syklo-
heksyyli-n-propyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi)-etyylikloridista

ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuoclasta.
Sulamispiste: 110,5 - 112°C.
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Esimerkki 239

1-/4-amino-3=bromi-5- (N-etyyli-svkloheptyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)-amino/-fenyvliasétoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-

sykloheptyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etyylikdoridista ja 2-

/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahappo-natriunsuolasta.

0ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3440 cm:l
Esteri-Co 1710 cm

1

UV-spektri (etanoli): X max 285 nm.

Esimerkki 240

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyyli-syklopentyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvyliasetoksi)-etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-

syklopentyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-etvylikloridista ja 2-

/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

01jy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3440 cm”
Esteri-CO 1710 cm

1
1

UV-spektri (etanoli): ) max 285 nm.

Esimerkki 241

1-(4-amino-3-bromi-5-tert.butyvliaminometyvli-bentsoyvlioksi)~2-/2-

/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvyliasetoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2~ (4-amino~-3-bromi-5-tert.butvyli-
aminometyylibentsoyylioksi)-etyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloorife-
nyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

(@]
Hydrokloridin sulamispiste: 224 - 225 C.

Esimerkki 242

1-(4-amino-3~-bromi-5-dimetvyliaminemetyyli-bentsoyylioksi)-2-/2~
/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/—etaani
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Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-dimetyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-etyylikloridista ja 2-/(2,6~dikloori-
fenyyli)amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 130,5 - 132°C.

Esimerkki 243

1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-iminometyyli-bentsovyliocksi)-2-

/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-(4-amino-3~bromi-5-heksametylee-
ni-iminometyyli-bentsoyylioksi)-etyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloori-
fenyyli)amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 182 - 183°c.

Esimerkki 244

1-/2~-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentosyyli-
oksi/-2-/2-/(2,5-dikloorifenyyli)amino)-fenyyliasetoksi/-etaani

Valmistéetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/2-amino-3-bromi-5-(N-etvyli-
sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyylioksi/-2-hydroksi~etaanista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli) amino/-fenyvlietikkahaposta. §1jy.

IR-spektri (metyleenikloridi: Esteri-CoO 1690 ja 1725 cm“l

UV-spektri (etanoli): A max 222, 275 ja 348 nm.

Esimerkki 245

1-(2-amino~3-bromi-5~-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2-/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/-fenvyliasetoksi/—-etaani

Valmistétaan esimerkin 4 mukaisesti 1-(2-amino-3-bromi-5-dietyyliamino-

metyyli-bentsoyylioksi)-2-hydroksi-etaanista ja 2-/(2,6-dikloorifenvy-

li)amino/-fenyylietikkahaposta. 01jy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1730 ja 1690 cm
Na-1lkyyli 2810 em *

UV-spketri (etanoli): X max 223, 276 ja 346 nm.

1
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Esimerkki 246

1-/4=-amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyvliaminometyyli)-bentsamido/-
3-/2-/(2,6-dikloorifenyyli) amino/=-fenyyli-asetoksi/~n-propaani

Valmistetaan esimerkin 8 mikaisesti 3-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-n-propyylikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)-amino/-fenvylietikkahappo-natriumsuolasta.

Sulamispiste: 148 - 150°C.

Esimerkki 247

1-/4-amino-3-bromi-5=- (N-etyyli-sykloheptyyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/-4-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheptyyliaminometvvli)-bentsoyvlioksi/-n-butyylikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)-amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

C35H42BrC12N3O4 (719)
Laskettu: C 58,42 H 5,88 Br 11,11 Cl1 9,86 N 5,84
Saatu: 58,97 5,77 10,84 9,61 5,71

Esimerkki 248

1-/4~amino-3-bromi-5- (N-sykloheksyyli-n-propyyliaminometyyli) -
bentsoyylioksi/~4-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-

n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-/4-amino-3-bromi-5- (N-svklohek-
syyliénfprépyyliaminometyyli)-benﬁséyylioksi/—n—butyylikloridista ja
2=/(2,6-dikloorifenyyliamino/~fenyylietikkahappo~natriumsuolasta.
Oljy.

c35H42BrC12N3O4 (719)

Laskettu: C 58,42 H 5,88 Br 11,11 ¢ 9,86 N 5,84

Saatu: 58,16 6,03 10,95 9,73 5,84
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Esimerkki 249

1-(4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-iminometvyli~bentsoyylioksi)-4-

/2=/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenvyliasetoksi/~n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4=-(4-amino-3-bromi-5-~heksametv-
leeni-iminometyyli-bentsoyylioksi)-n-butyylikloridista ja 2-/(2,6-
dikloorifenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 122 - 125°%¢.

Esimerkki 250

1- (4-amino-3-bromi-5-tert.butyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-4-/2-

L{2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4~ (4-amino-3-bromi-5-tert.butyy-
liaminometyyli-bentsoyylioksi)-n-butvvlikloridista ja 2-/(2,6-dikloo-
rifenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 122 - 124°cC.

Esimerkki 251

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-metyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/~4—/2f/(2,6—dikloorifenyyli)aminql—fenyyliasetoksi/—n—butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-/4-~amino-3-bromi-5-(N-metyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovylioksi/-n~butyylikloridista ja
2~/ (2,6-dikloorifenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 145 - 147°C.

Esimerkki 252

1~(4-amino-3~bromi~5-dimetyyliaminometyyli-bentsoyylioksi#-/2-/ (2,6~
idikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-n~butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4- (4-amino-3-bromi-5-dimetyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)~n-butyylikloridista ja 2-/(2,6~dikloori~
fenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 87 - 90°cC.
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Esimerkki 253

1-(4-amino=-3~-bromi~5-pyrrolidinometyyli-bentsoyylioksi)-~4-/2=/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-(4-~amino-3-bromi-5-pyrrolidino-
metyyli-bentsoyylioksi)-n-butyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloori-
fenyyliamino/—fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin siilamispiste: 143 - 145°C.

Esimerkki 254

1-(4-amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyylioksi)-4-/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/~n-butaani

Valmi stetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-(4-amino-3-bromi-5-morfolino-
metyyli-bentsoyylioksi)~n~butyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloorifenyy-
liamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta,

Hydrokloridin sulamispiste: 174 - 176°cC.

Esimerkki 255

1-(4-amino-3-bromi-5-piperidinometvyli-bentsoyylioksi)-4-/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-(4-amino-3-bromi-5-piperidino-
metyyli-bentsoyylioksi)-n-butyylikloridista ja 2-/(2,6~dikloorifenyy-
liamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 184 - 185°C.

Esimerkki 256

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-metyyli-n-propyyliaminometyyli)-bentsoyvli-
oksi/—4—/2—/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/—n—butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-/4-amino-3-bromi-5-(N-metyyli-
n-propyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/-n-butyylikloridista ja 2-/
/(2,6-dikloorifenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.
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IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3450 cm T
Esteri-Cco 1700 cm™t
UV-spektri (etanoli): X max 282 nm.

Esimerkki 257

1-/4~amino~3-bromi+5- (N-metyyli-bentsyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/—4-/2—/(2,6—dikloorifenyyli)aminQ/—fenyyliasetoksi/—n—butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-/4-amino-3-bromi-5-(N-metvyli-
bentsyyliaminometyyli)—bentsoyylibksi/—n-butyylikloridista ja 2-

/(2,6~dikloorifenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.
1

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3445 cm’
1

Esteri-CcO 1700 cm

UV-spektri (etanoli): A max 283 nm.

Egimerkki 258

1- (4-amino-3-bromi-5-sykloheksyyliaminometyyli-bentsovylioksi)-4-/2-

/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/~n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-(4-amino-3-bromi-5-svkloheksyy-
liaminometyyli~-bentsoyylioksi)-n-butyylikloridista-ja.2~/(2,6-di-
kloorifenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 166 - 168°cC.

Esimerkki 259

1- (4-amino-3-bromi-5-isopropyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-4~-/2-
/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/—-n~butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-(4-amino-3-bromi-5-isopropyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-n-butyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloori-

fenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.
1

IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3440 cm
1

Esteri-Co 1705 cm
UV~spektri (etanoli): A max 282 nm.
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Esimerkki 260

1-/4-amino-3~bromi-5- (N-etyvli-sykloheksyyliaminometvyli)-bentsamido/-
4-/2-/(2,6=-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-n-butaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 4-/4~amino-3-bromi-5-(N-etyvli-~

sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-n-butyylikloridista ja 2-/

/(2,6-dikloorifenyyliamino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta;

amorfinen hydrokloridi.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri~CO 1720 cm
Amidi-CO 1640 cm™ 1

1

UV-spektri (etanoli): X max 275 nm,

Fsimerkki 261

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-metyyli-bentsyvliaminometyyli)-bentsoyylioksi/

5-/2-/(2,6=dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-/4-amino-3-bromi-5-(N-metyyli-
bentsyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-n-pentyylikloridista ja 2-

/(2,6-dikloorifenyyli)-amino/fenyylietikkahapno-natriumsuolasta. 01jv.
1

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3450 cm
1

Esteri=-CoO 1700 cm
UV-spektri (etanoli): X max 283 nm.

Esimerkki 262

1-(4-amino-3-bromi~5-isopropyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-5-/2-

4(2,6—dikloorifenyyli)amino/—fenyyliasetoksi/—n—pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5~ (4~amino-3-bromi-5-isopropyyli=-
aminometyyli-behtsoyylioksi)-n-pentyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloo-
rifenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta. O17jy.
IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3450 cm-1

Esteri-CO 1705 cm *

UV-spektri (etanoli): ) max 283 nm.
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Esimerkki 263

1-(4-amino-3-bromi-5-sykloheksyyliaminometyyli-behntsoyylioksi)=-5-/2-
/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasktoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5- (4-amino-3-bromi-5-sykloheksyy-
liaminometyyli-bentsoyylioksi)-n~pentyylikloridista ja 2-/(2,6-di-
kloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahappo~natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 152 - 153°c.

Esimerkki 264

l1-/4-amino=-3-bromi-5- (N-metyyli~n-propyyliaminometvyli)-~bentsoyyli-
oksi/-5-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-/4-amino-3-bromi-5- (N-metyvli-
n-propyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/—-n-pentyyvlikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 50 - 60°C.

Esimerkki 265

1-(4-amino~-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylioksi)-5-/2-/(2,6~

dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/—-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-(4-amino-3-bormi-5-piperidino-
metyyli-bentsoyvlioksi)-n-pentyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloori-
fenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 183 - 185°C.

Esimerkki 266

l—/4-amino—3—brom15—(N—métyyli-piperatsinometyyli)—bentsoyylioksi/—5—
/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/—fenyyliasetoksi/—n—pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-/4=amino~3-bromi-5- (N-metyyli-
piperatsinometyyli)-bentsoyylioksi/-n-pentyylikloridista Ja 2-/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/-feayylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 193 - 1960C.
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Esimerkki 267

1-(4-amino-3-bromi-5-morfolinometyyli-bentsoyvlioksi)-5-/2-/(2,6-di-

kloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/~-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5= (4-amino=-3-bromi-5-morfolinome-
tyyli-bentsoyylioksi)-n-pentyylikloridista ja 2-/(2,6-dikloorifenyy-
li)amino/fenvylietikkahappo-natriunsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 185 - 187°C.

Esimerkki 268

1-(4~amino-3-bromi-5~-pyrrolidinometyyli-bentsovvlioksi)=~5-/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/~fenyvlaisetoksi/~n—-pentaani

Valmigtetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-(4-amino-3-bromi-5-pvrrolidino-
metyyli~bentsoyylioksi)-n-pentvylikloridista ja 2-/(2,6-dikloorifenyv=
li)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 152 - 153%%.

Esimerkki 269

1- (4-amino-3-bromi-5-dimetyvliaminometyvli-bentsovyvlioksi)=-5-/2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/fenyyliasetoksi-n-pentaani

Valmistétaan esimerkin 8 mukaisesti 5-(4-amino-3-bromi-5-dimetyyli-
aminometyvli-bentsoyylioksi)-n-pentyvlikloridista ja 2-/(2,6-dikloori-
fenyyli)amino/-fenvvlietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 140 - 144°¢C.

Esimerkki 270

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-metyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-S-/Z-/(2,6—dikloorifenyyli)amino/—fenyyliasetoksi/—n—pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-/4-amino-3-bromi-5-(N-metyyli-~
sykloheksyyliaminometyyli)-baentsoyylioksi/-n-pentyvlikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyvlietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridih sulamispiste: 105 - 110°C.
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Esimerkki 271

1-(4-amino-3- kromi-5-tert.butvyvliaminometyvli-bentsovylioksi/-5-/2-

/{(2,6-dikloorifenyvli)amino/~fenyyliasetoksi/—n-pentaani

Valmistéetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-(4-amino-3~bromi-5-tert.butvy-
liaminometyyli-bentsoyylioksi)-n-pentyylikloridista ja 2-/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 109- 111°%c.

Esimerkki 272

1~ (4~amino~3-bromi-5-heksametyleeni-iminometyvli-bentsovvlioksi)-5-

/2-/(2,6~dikloorifenyyli)amino/~fenyvliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-(4-amino-3-bromi-5-heksametylee-
ni-iminometyvli-bentsoyylioksi)-n-pentyylikloridista ja 2-/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 149 ~ 150°C.

Esimerkki 273

1-/4-amino-3-bromi~5- (N-svkloheksyyvli-n=-propvvliaminometyvli) -bentsoyy-

lioksi/~5~/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-/4-amino-3-bromi-5-(N-svklo-
heksyyli-n~propyyliaminometyvli)-bentsoyylioksi/-n~pentyvlikloridista
ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 113 - 115°C.

Esimerkki 274

1-/2-amino-3-bromi-5-(N-etyyvli-sykloheksyyliaminometyyli) -bentsovyli-

oksi/—5—/2—/(2,6—diklooriﬁenyyli)amino/-fenyyliasetqksi/—n—nentaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/2-amino-3-bromi-5-(N~etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksi/-5-hydroksi-n-pentaanista
ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahaposta. 0ljy.
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IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1685 ja 1710 cm 1
N-alkyyli 2830 cm_l
UvV-spéktri (etanoli): A max 233, 275 ja 348 nm.

Esimerkki 275

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli-sykloheksyyliamino-metyyli)-bentsamido/
5-/2=/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyyliasetoksi/-n-pentaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 5-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-

sykloheksyyliaminometyvli)-bentsamido/-n-pentyvlikloridista ja 2-/(2,6

dikloorifenyyli) amino/fenyylietikkahappo-natriumsuolasta. Amorfinen

dihydrokloridi.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CoO 1720 cm
Amidi-CO 1640 cm

1
1

UV-spektri (etanocli): X max 275 nm.

Esimerkki 276

1-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsovvlioksi)-6-/2-/(2,6-

dikloorifenyvli)amino/-fenvyliasetoksi/-heksaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 6-(4-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-n-heksvylikloridista ja 2-/(2,6-dikloori-
fenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 63 - 69°C.

Esimerkki 277

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyvli-svkloheksyyliaminometyyli)~bents-
amido/—6—/2-/(2,6—dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/-n—heksaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 6-/4-amino~3~bromi=-5- (N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsamido/-n-heksvylikloridista ja 2-
/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenvylietikkahappo-natriumsuolasta.
Amorfinen hydrokloridi

C, H BrC12N4O

3
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Laskettu: C 56,22 H 6,03 Br 10,39 Cl1 13,83 N 7,28
Saatu: 56,69 6,23 10,15 13,54 7,25

Esimerkki 278

l1-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli~sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovvli-
oksi/-7—/2—/(2,6—dikloorifenyyli)amino/—fenyvliasetoksi/jn-heptaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 7-/4-amino-3-bromi-5- (N-etvvli-
sykloheksyyliaminometyyli) ~bentsoyylioksi/-n-heptyvlikloridista
ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 96 - 100°C.

Esimerkki 279

1-/4~amino-3~-bromi-5- (N-~etyyli-svkloheksyyliaminonmetyvli)-bentsoyv-
olioksi/—8-/2-/(2,6—dikloorifenvyli)amino/—fenvvliasetoksi/—n—oktaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 8-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksi/-n-lktvylikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)-amino/-fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 131 - 133°C.

Esimerkki 280

l-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-svkloheksvyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-9-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-n-nonaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 9-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyv1li-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovylioksi/-n-nonvylikloridista ja
2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyylietikkahappo-natriumsuolasta.
Hydrokloridin sulamispiste: 106 - 108°c.

Esimerkki 281

1-/4-amino-3-bromi-5~(N~etyyli-sykloheksvyliaminometyyli)-bentsovyli-
oksi/-10-/2-/(2,6-diklooriifenvvli)amino/-fenyvliasetoksi/-n-dekaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 10-/4-amino-3~bromi-5-(N-etyvli-

sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-n-dekvylikloridista ja
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2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyylietikkahappo~-natriumsuclasta.

Hydrokloridin sulamispiste: 125 - 127°C.

Esimerkki 282

2-(4-amino-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylioksi)-2'-/2-/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/-dietyylisulfidi

Valmistetaan eimerkin.4 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi~5-piperidino-
metyyli-bentsoyylioksi)=2'-hydroksi-dietyylisulfidista ja 2-/(2,6-
dikloorifenvvli)amino/-fenvvlietikkahaposta.

Hydrokloridin sulamispiste: 135 - 138°C (vaahtoaa) .

Esimerkki 283

2- (4-amino-3-bromi-5-piperidinometyyli-bentsoyylibksi)-2'-/2~/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/-fenyyvliasetoksi/-dietyylioksidi

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-piperidino-
metyyli-bnetsoyylioksi)=-2'-hydroksi-dietyylioksidista ja 2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/=-fenyylietikkahaposta. 01jv.

C31H34BIC12N305 (679,5)
l.askettu: C 54,80 H 5,04 BRr 11,76 C1 10,44 N 6,18
Saatu: 54,50 5,18 11,75 10,44 6,27

Esimerkki 284

2- (4-amino-3-bromi-5-heksametyleeni-iminometyyli~bentsovylioksi)-2'-

/2~/(2,6-dikloorifenvvli)amino/-fenyyliagsetoksi/-dietyylioksidi

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-(4-amino-3~bromi-5-heksametv-
leeni-iminometyyli-bentsoyylioksi)~-2'-hydroksi-dietyylioksidista

ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahaposta. 61ljy.
C32H36BrC12N305 (693,5)

Laskettu: € 55,42 H 5,23 Br 11,52 C1 10,23 N 6,06

Saatu: 55,77 5,53 11,20 9,93 5,78
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Esimerkki 285

2—(4—amino—3~brbmi~5-dimetyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)—2'—/2—

/(2,6-dikloorifenvvli)amino/-fenvvliasetoksi/~dietyylioksidi

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-dimetvyli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)-2'-hydroksi-dietyylioksidista ja 2-/(2,6-
dikloorifenyyli)amino/~-fenyylietikkahaposta. 0ljy.
IR-spektri (metyleenikloridi):  Esteri-CO 1710 cm

NH, 3450 cm 1

UV-spektri (etanoli): ) max 280 nm,

1

Esimerkki 286

-2—(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyvlioksi)-2'-/2-/(2,6—-
dikloorifenyyli)amino/-fenyvliasetoksi/-dietyylisulfidi

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-(4-amino-3-bromi-5-dietyvliamino
metyyli-bentsoyylioksi) -2'-hydroksi-dietyylisulfidista ja 2-/(2,6-

dikloorifenyyli)amino/-fenyylietikkahaposta. 0ljy.
1

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 cm
1

NH2 3450 cm

UV-spektri (etanoli): )X max 283 nm.

Esimerkki 287

N-/2-(4-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometvyli-bentsovvlioksi)-etyvli/-
N-/2-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenyyliasetoksi/etvyli/-etyyli-

amiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti N-/2-(4~-amino-3-bromi-5-dietvvli-
aminometyyli-bentsoyylioksi)y-etyyli/-N- (2-hydroksi-etyyli)-etyyli-
amiinista ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvylietikkahaposta.

0ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 cm_l
N-alkvyli 2820 cm_l
NH, 3450 cm”t

UV-spektri (etanoli): A max 283 nm.
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Esimerkki 288

1-(4-amino-3-bromi~-5-dietyyliaminometyyli-bentsovylioksi)=~6-/(+)-6-

metoksi-g-metyyli-2-naftaliiniasetoksi/~n-heksaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 6-(4-amino-3-bromi-5-dietvyli-

aminometYyli—bentsoyylioksi)—n*heksyylikloridista ja (+)-6-metoksi-

a-metyyli-2-naftaliinietikkahappo-natriumsuolasta. Oljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): OCH3 2830 cm:i L
Esteri-CO 1700 cm ~, 1730 cm

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm, 282 nm,.

Esimerkki 289

1-(2-amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyyli-bentsoyylioksi)-2-/1-(4-
klooribentsoyyli)-5-metoksi~2-metyyli-lH-indoli-3-asetoksi/-etaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaiesti 1l-(2-amino-3-bromi-5-dietyyli-
aminometyyli-bentsovvlioksi)-2-hydroksietaanista ja 1-(4-kloori-

bentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1lH-indoli-3~etikkahaposta. Oljv.

C33H35BrClN o6 (685,0)
Laskettu: € 57,86 H 5,15 Br 11,67 Cl1 5,18 N 6,13
Saatu: 57,99 5,18 11,43 5,07 6,09

t

Esimerkki 290

1-/4-amino-3-kloori-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli=-
oksi/~2~/1- (4~ kloorlbentsoyyll) 5-metoksi~2-metvyli-l1H-indoli-3-

asetoksi/~etaani

Valmistétaan esimerkin 7 mukaisesti 4-amino-3-kloori-5-(N-etvvli-syk-~
loheksyyliaminometyyli) -bentsoyylikloridista ja 1-/1-(4-klooribentsovy-
1li)-5~metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-asetoksi/-2-hydroksietaanista.
Amorfinen hydrokloridi.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri~CO 1710 ja 1735 cm

Amidi-Co 1680 cm *

-1

UV-spektri (etanoli): X max 228 nm (olka), 276 nm.
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Fsimerkki 291

1-/2-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)=-5-metoksi-2-metvyli~1H-indoli-3~

agsetoksi/=etaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/2-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2~-hvdroksietaanista ja 1-
(4-klooribentsoyyli)~5-metoksi-2-metyyli~1H~indoli~3-etikkahaposta.

0l1jy.

C37H41BrClN3O6 (739,1)

Laskettu: ¢C 60,13 H 5,39 Br 10,81 Cl 4,80 N 5,69
Saatu: 60,16 5,55 11,04 4,90 5,86

Esimerkki 292

1- (4-amino-3-kloori-5-dietyyliaminometyyli-bentsovylioksi)-2-/1-(4-

klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-lH-indoli-3-asetoksi/—etaani

Valmistetaan esimerkin 7 mukaisesti 4-amino-3~kloori-5-dietyvli-
aminometyyli-bentsoyylikloridista ja 1-/1-(4-klooribentsoyvli)-5-me-

toksi~2-metyyli-lH-indoli-3-asetoksi/-2-hydroksi-etaanista. Amorfinen

hydrokloridi.

IR-spektri (metyleenikloridi): Esteri-CO 1710 ja 1725 cmwl
Amidi-CO 1680 cm

UV-spektri (etanoli): max 228 nm (olka), 275 nm.

Esimerkki 293

1-/4-amino=-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksi/-2-metyyli-2-n-propyyli-3-/1- (4-klooribentsoyvli)~-5-metoksi—-2-

metyyli-lH-indoli-3-asetoksi/-n-propaani .

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi+5- (N-etvyli-

sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovylioksi/-2-metyyli-2-n-ovropyyli=-3-

hydroksi-n-propaanista ja 1-(4-klooribentsoyvli)~-5-metoksi-2-metyyli-

lH-indoli~3-etikkahaposta. Oljy.

IRs-ektri (metyleenikloridi): NH, 3450 cm 1
N-alkyyli 2940 cm *
Esteri-CO 1705 ja 1735 cm_
Amidi-CO 1685 cm ©

1
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Esimerkki 294

1-/4~amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli~-
oksi/~2-/1-(4-klooribentsovyli)~5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli~3-

asetoksi/-2-fenyyli-etaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-2-fenyyli-2-hvdroksi-
etaanista ja 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-

etikkahaposta. $1jy.

IR-spektri (metvleenikloridi): NH2 3440 cm:i
N-alkyvli 2940 cm
O-CH, 2860 cm T
Esteri-CO 1710 ja 1745 cm_l

UV-spketri (etanoli): X max 230 nm, 295 nm.

Esimerkki 295

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-sykloheksyyliaminometyvli)-bentsoyyli-
oksi/-2~-/1~(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3~-

asetoksi/-1,2-difenyvli-etaani

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)~bentsoyylioks$i/-1,2~difenyyli-2-hydroksi-
etaanista ja l-(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-3-

etikkahaposta. 8ljy.

IR-spketri (metvleenikloridi). NH2 3450 cm“l
' N-alkyvli 2930 cm™ 1
0-CH, 2860 cm 1 .
Ester-CO 1710 ja 1740 cm
Amidi~CO 1685 cm *

UV-spektri (etanoli): Aimax 225 nm, 288 nm.

Esimerkki 296

l—/4-amino—3—bromi—5-(N-etyyli—sykloheksyyliaminometyyli)—bentsoyyli~
oksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1lH-indoli<3-ase-
toksi/-1-fenyyli-etaani -

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 1l-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
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sykloheksyyliaminometvyvli)~bentsyylioksi/-1~fenvvli-2~hydroksi-etaa-
nista ja 1l-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyvli-1H-indoli3-
etikkahaposta. Oljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3440 cm"i
N-alkyyli 2915 cm
0-CH, 2850 cm * X
Esteri-CO 1710 ja 1740 c¢cm
Amidi-Co 1685 cm

UV=-spketri (etanoli): X max 230 nm, 288 nm.

Egimerkki 297

2-/4-amino-3-bromi-5~-(N-etyvli-sykloheksvyliaminometyyli)-bentsoyvli-
oksimetyyli/-6-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyvli-1H~-

indoli=-3-asetoksimetyyli/~pyridiini

Valmistetaan esimerkin 4 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyvlioksimetyyli/-6-hydroksimetyyli-
pyridiinistd ja 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-

3-etikkahaposta. 0ljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3440 cm_l
N-alkyyli 2930 cm T
O-CH 2850 cm ¥

3
Esteri-C0O 1710 ja 1735 cm

Amidi-CO 1685 cm

1

UV-spektri (etanoli): X max 230 nm, 285 nm.

Esimerkki 298

1-/4-amino-3-bromi-5- (N=etyyli-sykloheksyyliaminometyvli)-bentsoyyli-
oksimetvyli/-4-/1-(4-klooribentsoyyli) -5-metoksi=-2~metyyli-1lH-indoli-

3~asetoksimetyyli/~bentseeni

Valmigstetaan esimerkin 4 mukaisesti l-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksimetyyli/=4~hydroksimetyvli=
bentseenistd ja 1-(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-2-metyyli~lH-indoli-

3-etikkhaposta. G1jv.
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IR-gspektri (metvleenikloridi): NH2 3450 cm—l
N~alkyyli 2940 cm T
O-—CH3 2860 cm—l .
Esteri-CO 1705 ja 1740 cm
Amidi~CO 1685 cm 1

UV-spketri (etanoli): )} max 280 nm.

Esimerkki 299

1-)4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyyli-
oksimetyyli/-4-/1~(4-klooribentsoyvli)-5-metoksi-2-metyyli-1H-indoli-
3-asetoksimetyyli/~svkloheksaani

Valmistetaan esimerkin 1 mukaisesti l1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyylioksimetyyvli/-4-hydroksimetyvli-
sykloheksaanista ja 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyvli-1H-
indoli-3-etikkahapno-imidatsolidista. 81jv.

TR-spektri (metyleenikloridi): NH, 3450 cm
N-alkyyli 2940 cm 1
O—CH3 2860 cm“1
Esteri-CO 1705 ja 1735 cm !
Amidi-Co 1685 cm *

UV-gpketri (etanoli): X max 230 nm, 290 nm.

Egimerkki 300

1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli~sykloheksyyliaminometyvli)~bentsoyvli-
oksi/-2-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenyvliasetoksi/-2-fenyyli-

etaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 2-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksi/-1l-fenvyli-etyvlikloridista
ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenvvlietikkahappo-natriumsuolasta.

0ljy.

IR-spektri (metvleenikloridi): NH2 3450 cm—l
N-alkyvli 2940 cm 1
Esteri~CO 1725 cmwl

UV=-spketri (etanoli): A max 282 nm,
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Esimerkki 301

1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-~bentsoyyli-
oksimetyyli/-4-/2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/-fenvyliasetoksimetyy=-

1i/-bentseeni

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5-(N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli) -bentsoyylioksimetvyli/-4-hyrksimetyyli-
bentseenistd ja 2-/(2,6-dikloorifenyvli)-amino/-fenyyvlietikkhappo-

natriumsuolasta., Oljy.

IR-spketri (metyleenikloridi): NH2 3450 cm_l
N-alkyvli 2940 cm”t
Esteri-CO 1710 cm *

UV-spketri (etanoli): X max 283 nm.

Esimerkki 302

1-/4~amino-3~bromi-5- (N-etyyli-sykloheksyyliaminometyyli)-bentsovvli-
oksimetyyli/-4-/2-/(2,6-dikloorifenyvli)amino/~-fenvyliasetoksimetyyli/
sykloheksaani

Valmistetaan esimerkin 8 mukaisesti 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-
sykloheksyyliaminometyyli)-bentsoyylioksimetyvli/-4-kloorimetyvli-
sykloheksaanista ja 2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/~fenvylietikka-

happo-natriumsuolasta. Oljy.

IR-spektri (metyleenikloridi): NH2 3440 crn_l
N=alkyvli 2430 cm T _
Esteri-CoO 1705 ja 1720 cm 1

UV-spketri (etanoli): A max 283 nm.
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Patenttivaatimukset

1. Uudet yleiskaavan (I) mukaiset bentsoyylijohdokset

0
R
1 \]
C-X-A-X-8B
R .
J:\"N—CH )
- 2
*3 NH
2
jossa

X on happiatomi tai iminorvhm&, jolloin melemmat X-ryhmidt voivat

olla samanlaisia tai erilaisia,

Rl on vety-, fluori-, kloori- tai bromiatomi,

R
2

meja, l-6-hiiliatomisia, suoraketjuisia tai haarautuneita alkyyli-

ryhmid, Jjotka voivat olla substituoidut fenyyliryhmdlld tai dialkvy-

liaminoryhméll&d, jossa on 1 - 3 hiiliatomia kummassakin alkvyliosassa,

ja R3, jotka voivat olla samanlaisia tai erilaisia, ovat vetvato-

5-7-hiiliatomisia pyridyyli- tai svkloalkyylirvhmid tai R, ja R3
vhdessd niiden vdlissd sijaitsevan typpiatomin kanssa merkitsee
pyrrolidino-, piperidino—-, heksametyleeni-imino-, morfolino-,
N-aryylipiperatsino- tai N-alkyylipdperatsinoryhmd&, jolloin alkyyli-
ryhmdssd voi olla 1 - 3 hilliatomia,

A on 5-7-hiiliatominen sykloalkyylryhmd tai 2-1lO-hiiliatominen alky-
leeniryhmd, joka voi olla substituoitu vhdelld tai kahdella alkyyli-
ryhmdlld, jossa kulloinkin'l - 3 hiiliatomia, yhdelld tai kahdella
karbalkoksiryhmdlld, Jjoissa on vhteensd kulloinkin 2 - 4 hiiliatomia,
yhdelld tai kahdella fenyyliryhmdlld, 1 - 4 hydroksyvliryhm&lld,
halogeenimetyyli-, hydroksimetyyli-, alkanoyvlioksi~- tai alkanoyyli-
oksimetyyliryhmdlls, jossa kulloinkin on 1 = 18 hiiliatomia alkanoyy-

liosassa, tai rvhm#lli,, jonka kaava on
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|| / R2
— CH— 0= C /

jolloin Rl' R2 ja R3 tarkoittavat samaa kuin edelld, tai sen voi

katkaista happi- tai rikkiatomi, sulfoksidi-, sulfonyyli-, bentsee-

ni-, sykloheksaani-, pyridiini-, piperatsino- tai iminoryhmd, jolloin
iminoryhmd voi olla substituoitu l-6-hiiliatomisella alkyvlirvhmidlls,

fenyyli- tai fenyylialkyyliryhmdlld, jossa on 1 - 3 hiiliatomia

alkyyliosassa, Jja
B on antiflogistikan, joka sis8ltdi karboksyvliryhmidn, asyyliryhmd

ja sidottu silld rvhm¥sn X, ja n#diden yhdisteiden fysiologisesti

sopivat happoadditiosuolat epiorgaanisten tai orgaanisten happojen

kanssa.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukaiset uudet yleiskaavan (I} bentsoyvli-

johdokset, joissa
Rys Ry Rys A ja X tarkoittavat samaa kuin patenttivaatimuksessa 1,

B on asyyliryhm&, jonka yleiskaava on

E - D - CO -

jossa D on yksinkertainen sidos ryhm&n E ja karbonvylirvhm&n hii-

liatomin vdlilld tai ryhm&, jonka kaava on

R
?4 4
- CH- tai - CO - CH, -~ CH -
jolloin

R4 on vetyatomi, metyyli- tai etyyliryhm&, ja

E on ryhmd, jonka kaava on

ja
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R tai

jolloin

R on Vety-, fluori-, kloori- tai bromiatomi tai hvdroksiryhmi,

R6 on mahdollisesti metyyliryhmilld, trifluorimetyvliryvhmilld,
fluori-, kloori- ja/tai bromiatomeilla mono-, di- tai trisubsti-
tuoitu fenyyli-, fenoksi- tai fenyvliaminoryhm&d, 2-metyylipnropyyli-,
sykloheksyyli-, asetoksi-, bentsovyyli-, 2-tienyvlikarbonvyli-, 2,5-
dihydro-lH-pyrrol-l-yyli- tai 1,3-dihydro-l-okso-2H-isoindol-2-vvli-
ryvhmd ja

R7 on metyyli-, trfluorimetyylirvhmilld, fluori-, kloori- ja/tai
bromiatomeilla mono- tai disubstituoitu fenvvliaminorvhmd,

tai B on
1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-indol-3-asetyyli-,
(+)-6-metoksi-g-metyyli-2-naftaliiniasetyyli=-,
5-bentsoyyli-~o-metyyli-2-tiofeeeniasetyyli-,
l-metyyli-5-(4-metyylibentsoyyli)-1H-pyrroli-2-asetyvli-,
5-fluori-2-metyyli-1-//4- (metyylisulfinyyli)-fenvyli/-metvleeni/-1H-

inden-3-asetyyli-,
6,11~dihydro~ll-okso-dibents/b,e/oksepiini-3-asetyyli-,
6,ll-dihydro-ll-okso—dibents/b,e/oksepiini-2-asetyyli-,
a-metyyli-5-okso-4H-dibentso/a,d/syklohepteeni-asetyvli-,
2-(4-kloorifenyyli)- -metyyli-5-bentsoksatsoliasetyyli-,
6-kloori-g-metyyvli-9H-karbatsoli-2-asetyyli-,
1,3,4,9-tetrahydro-l1~propyyli-pyrano/3,4-b/indol-1-asetyyli-,
1,8-dietyyli-1,3,4,9-tetrahydro-pyrano/3,4-b/indol-l-asetyvli-,
2-//4:5+bis (4-kloorifenyyli)-2-oksatsolyyli/tio/oropanovyli~,
1-(4-kloorifenyyli)-2,5-dimetyyli-1H-pyrroli-3-asetyyli-,

4= (4-kloorifenyyli)-2-fenyyli~-5-tiatsoliasetvyli-,
10-metyyli-10H-fenotiatsiini-2-asetyyli-,
7-metoksi-a,l0-dimetyyli~10H-fenotiatsiini-2-asetyyli- tai
5-kloori-3-metyvli-bentso/b/tiofeeni-2-asetyyliryhmd, ja niiden
fysiologisesti sopivat happoadditiosuolat epiorgaanisten tai orgaa-

nisten happojen kanssa.

3. Patenttivaatimuksen 2 mukaiset uudet vleiskaavan (I) bentsoyyli-
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johdokset, joissa

X on happiatomi tai iminoryhmd, jolloin molemmat X-ryhmdt voivat Qlla
gamanlaisia tai erilaisia,

on vety-, kloori- tai bromiatomi,

R
1
jotka voivat olla samanlaisia tai erilaisia, ovat vety-

R, Ja R_,
aiomeja? l-4-hiiliatomisia alkyvliryhmi&d, 5-7-hiiliatomisia syklo-
alkyyliryhmid, bentsyyli- tai 2-dietyyliamino-etyyliryhmid tai R2

ja R, yhdessa niiden vdlissd sijaitsevan typpiatomin kanssa tarkoittaa
pyrrolidino-, piperidino-, heksametyleeni-imino-, morfolino-, N-
metyyli-piperatsino- tai N-fenvyli-piperatsinorvhmidi,

A on 2-10-hiiliatominen suoraketjuinen alkvleenirvhmd, etyleenirvhmi,
joka on substituoitu yhdelld tai kahdella metyyliryhm#ll&, vhdelld

tai kahdella alkoksikarbonyyliryhmdlld, joissa on vhteensd kulloinkin
2 tai 3 hiiliatomia, yhdelld tai kahdella fenvvliryhm&ll&, hvdroksi-,
kloorimetyyli-, hydroksimetyyli-, 4-amino-3-bromi-5-(N-etyvli-svklo=-
heksyyliaminometyyli)~bentsoyylioksimetyyli- tai alkanovylioksimetyv-
liryhm&l13, jossa on 1 - 18 hiiliatomia alkanoyvliosassa,
propyleeniryhmd, joka on 2-asemassa substituoitu hvdroksirvhmdlli

tai l-18-hiiliatomisella alkanovvlibtksiryhmdlld tai kahdella alkyyli-
ryhmdll&d, joissa kulloinkin on 1 - 3 hiiliatomia, 4 hvdroksirvhmdlli
substituoitu n-heksyleeniryhmé, sykloheksyleenirvhmi tai 4-6-hiili-
atominen suoraketjuinen alkyvleenirvhm&, jonka C-atomien 2 ja 3 tai

3 Ja 4 vidlissd katkaisee happi=- tai rikkiatomi, sulfoksidi-, sulfo-
nyyli-, amino-, fenvvliamino-, bentsyyliamino~, piperatsino- tai
alkyyliaminoryhm&, jossa on 1 - 4 hiiliatomia, 1,4-sykloheksaani-
dimetyleeni-, p-ksylyleeni~ tai 2,6-pyridiini-dimetyleenirvhmi ja

B on 2-asetoksibentsoyyli-, 2-/(2,6-dikloorifenyvli)amino/~fenyyli-
asetyyli-, 1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metvyli-1H-indol-3-
asetyyli-, 3-bentsoyyvli-a-metyvli-fenyvliasetyvli-, g-metvvli-4-(2-
metyylipropyyli)~fenyylaisetyyli-, 2-fluori—d—metyyli—/l,l'—bifenyyli/—
4-asetyyli-~ ja (+)-6“metOkSi*d-metyyli—2—naftaliiniasetyyliryhmé,

Ja niiden fysiologisesti sopivat happoadditiosuolat epdorgaanisten

tai orgaanisten haprojen kanssa.

4. Patenttivaatimuksen 3 mukaiset uudet yleiskaavan (I) bentsoyyli-
johdokset, joissa

X on kulloinkin happiatomi,

Rl on bromiatomi,

R2 on metyyli- tai etyyliryhmi,
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R, on etyyli- tai sykloheksvyliryhmd tai R, ja R3 vhdessd tvpmiato-
min kanssa merkitsee heksametvleeni-iminoryhmdsd,

A on 2-6~hiiliatominen suoraketjuinen alkyleeniryhmd tai 4-6-hiili-
atominen suoraketjuinen alkyleeniryhmid, jonka C-atomien 2 ja 3 tai

3 ja 4 vdlissé& katkaisee happi- tai rikkiatomi, etyvliamino- tai
propyyliaminoryhmd, ja

B on l-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi-2-metyyli-lH-indol~3-asetvyli-,
2-/(2,6-dikloorifenyyli)amino/fenyyliasetyyli-, 3-bentsovyli- -
metyyli-enyyliasetyyli~, (+)-6-metoksi-q-metyyli-2-naftaliiniasetvyli-
a-metyyli-4-(2-metyylipropyyli)-fenyvliasetyyli- tai 2-fluori-o-
metyyli-/1,1'-bifenyyli/-4-asetvvliiryhmi, ja niiden fysiologisesti

sopivat suolat epdorgaanisten tal orgaanisten happojen kanssa.

5. 1-/4~amino-3-bromi5 (N-etyyli-sykloheksyvliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-2-/1-(4-klooribentsoyyli)-5-metoksi~2~metyyli-1H-indol=-3~

asetoksi/-etaani ja sen happoadditiosuolat.

6. 1-/4-amino-3-bromi-5- (N-etyyli-svkloheksyvliaminometyyli)-bentsoyy-
lioksi/-53-/2-/(2,6~dikloorifenyyli)amino/~fenyvliasetoksi/-n-pentaani

ja sen happoadditiosuolat.

7. 1-(4=amino-3-bromi-5-dietyyliaminometyvli-bentsoyvliocksi)-2-/1-
(4-klooribentsoyyli) -5-metoksi-2-metyyli~lH-indol-3-asetoksi/-etaani

ja sen happoadditiosuolat.

8. L3dkeaineet, Jjotka sisdltivit patetntivaatimusten 1 - 7 mukaista
yhdistettd yhden tai useamman inertin kantoaineen ja/tai laimenti-

men lisdksi.

9. Patenttivaatimusten 1 - 7 mukaisen yhdisteen k#vttd tulehduspro-

sessien torjuntaan tarkoitetun 1i#keaineen valmistamiseen ei-kemial-

lista tieta.

10. Menetelmd valmistaa uusia yleiskaavan (I) mukaisia bentsovyylijoh-

doksia
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0
I

C-X-A-X-28B

NH

jossa

X on happiatomi tai iminoryhmd, jolloin molemmat X-ryhmdt voivat
olla samanlaisia tail erilaisia,

Rl on vety~, fluori~, kloori- tai bromiatomi,

R, ja R3, jotka voivat olla samanlaisia tai erilaisia, ovat vetyato-
meja, l-6-hiiliatomisia suoraketjuisia tai haarautuneita alkvylirvh-
migd, jotka voivat olla substituoidut fenyyliryhm&dlld tai dialkyyli-
aminoryhmédlld, jossa on kussakin alkyyliosassa 1 - 3 hiiliatomia,
5-7-hiiliatomisia pvridyyli- tai sykloalkyvlirvhmid tai R2 ja R3
vhdessd niiden vdlissd sijaitsevan typpiatomin kanssa merkitsee
pyrrolidino-, piperidino-, heksametyleeni-imino-, morfolino-, N-
aryylipiperatsino- tai N-alkyylipiperatsinoryhmdd, jolloin alkyvli-
ryhmd voi gisdltd3 1 - 3 hiiliatomia,

A on 5-7-hiiliatominen sykloalkvleeniryhm& tai 2-10-hiiliatominen
alkyleeniryhmd, joka on substituoitu yvhdelld tai kahdella alkyvli-
ryhm&lld, joissa kulloinkin on 1 - 3 hiiliatomia, vhdelld tai kah-
dellakarbalkoksirvhmdlli, joissa on vhteensd kulloinkin 2 - 4 hii-
liatomia, yhdelld tai kahdella fenyylirvhm&lld, 1 - 4 hydroksyylirvh-
mdlld, halogeenimetyyli-, hydroksimetyyli-, alkanovylioksi- tai
alkanoyylioksimetyyliryhm&114, jossa kulloinkin on 1 - 18 hiiliato-

mia alkanoyyliosassa, tai ryhm&lld, jonka kaava on

0 NH
|4 R,

-—-CH2—— 00— C

jolloin Rl, R2 ja R3 tarkoittavat samaa kuin edellid, tai sen katkaisee

happi- tai rikkiatomi, sulfoksidi-, sulfonyvli-, bentseeni-, svklo-

heksaani-, pyridiini-, piperatsino- tai iminoryhmd, jolloin iminoryhmi
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voi ‘olla substituoitu 1-6-hiiliatomisella alkyyliryhmdll&, fenyyli-
tai fenyylialkyvliryhmdlld, jossa on 1 - 3 hiiliatomia alkyyliosassa,
ja .

B on antiflogistikan, Joka sisidlti8 karboksyvliryhmidn, asvvliryhmd

ja on silld liittyvnyt ryhmddn X, ja ndiden yhdisteiden fysiologisesti
sopivia happoadditiosuoloja epdorgaanisten tai orgaanisten happojen
kanssa, tunnettu siitd, ettd yleiskaavan (II) mukainen

karboksyylihappo -

B -~ OH (I1)

sen suola tal reaktiokykyinen johdos saatetaan reagoimaan yleiskaavan

(ITI) mukaisen yhdisteen

I

H-X—A-X=-C R

CH, - N (I11)

sen alklisuolojen tai reaktiokvkvisten johdosten kanssa, tai

yleiskaavan (IV) mukainen karboksyylihanpo

COOH

N~ CH (IV)

NH

sen suola tai reaktiokykyinen johdos saatetaan reagoimaan yleiskaavan

(V) mukaisen yhdisteen

H - X - A - X - B (V)
sen alkalisuolojen tai reaktiokvkvisten johdosten kanssa, Joissa

kaavoissa

Ri - Ry, A, B ja X tarkoittavat samaa kuin edelld ja rvhmd HX vh-
dessd ryhmdn A vierekkdisten, o~ ja B-asemassa sijaitsevien C-atomien
kanssa voil tarkoittaa my&s oksiranyyliryvhmiid,

ja haluttaessa sen jdlkeen muunnetaan saatu yleiskaavan (I) mukainen

yhdiste, jossa A sisdltdd hydroksyyliryhm&n, asyloimalla vastaavaksi
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vleiskaavan (I) mukaiseksi asyvlioksiyhdisteeksi tai muunnetaan

saatu yleiskaavan (I) mukainen yhdiste, jossa A tarkoittaa rikkiato-
min katkaisemaa alkyleeniryhmdd, hapettamalla vastaavaksi sulfoksidi-
tai sulfonyylivhdisteeksi tai

saatu yleiskaavan (I) mukainen vhdiste, jossa A tarkoittaa sulfoksi-
diryhmdn katkaisemaa alkyleeniryhmi&d, muunnetaan hapettamalla vas-
taavaksi sulfonyylivhdisteeksi tai

saatu yleiskaavan (I) mukainen yhdiste muunnetaan fvsiologisesti so-~
piviksi happoadditiosuoloikseen kdytt#mdlls 1 - 3 &kvivalenttia kysee-

seen tulevaa epdorgaanista tai orgaanista happoa.

11. Patenttivaatimuksen 10 mukainen menetelmd, tunnettu siitid
ettd yleiskaavan (III) tai V) mukaisen vhdisteen tai sen alkalisuolan
reaktion yleiskaavan (III tai IV) mukaisen karboksyylihapon tai sen

funktionaalisen johdoksen kanssa suoritetaan mahdollisesti happoakti-

voivan ja/tai vettd sitovan aineen lisniollessa ldmpdtiloissa vdlilli

-25 ja 250°C.

12. Patenttivaatimuksen 10 mukainen menetelmi, 't un ne t t u siitd
ettd yleiskaavan (II)tai IV) mukaisen karboksyylihapon tai sen suolan
reaktio yleiskaavan (III tai V) mukaisen yhdisteen reaktiokykvisen

johdoksen kanssa suoritetaan ldmp&tiloissa vdlilld -25 ja 250°C.

13. Patenttivaatimuksen 11 muhainen menetelmi, t unnet tu siiti
ettd yleiskaavan (II tai IV) mukaisen karboksyylihapon funkticnaali-
sena Jjohdoksena k&ytetdidn sen esterid, imidatsolidia, happohalogeni-
dia, sen anhydridid, sen seka-anhydridiid, sen asyylioksitrifenvyli-
fosfoniumsuolaa, sen N-asyylioksi-imidi3 tai mv&s sen isatohappoanhvd-
ridid, kun aminoryhm#& on vleiskaavan (IV) mukaisen karboksyylihapon

2-asemassa.

14. Patenttivaatimuksen 12 mukainen menetelmid, t unne t t u siiti,
ettd yleiskaavan (III tai V) mukaisen vhdisteen reaktiokykvisend joh-
doksena kdytetddn sen fosfatsojohdosta, mik#li X on iminorvhmi, tai,
mikdli X on happiatomi, sen epoksidia, sen halogenidia tai sen este-

rid sulfoni- tai karboksyylihanon kanssa.



140

15. Patenttivaatimuksen 12 mukainen menetelmd, t unnett u
siitd, ettd yleiskaavan (II tai IV) mukaisen karboksyylihapon suolana

kdytetddn alkali-, maa-alkali- tai hopeasuolaa.

16. Patenttivaatimusten 10 - 15 mukainen menetelmd, t unnet t u
siitd, ettd reaktio suoritetaan liuvottimessa ja lampdtiloissa vdlilli

-10°C ja kdytetyn liuottimen kiehumislimp&tila.

17. Patenttivaatimusten 10 - 16 mukainen menetelmd, t unnettu
siitd, ettd reaktio suoritetaan epidorgaanisen tal tertidlrisen orgaa-

nisen emdksen ldsndollessa.

18. Patenttivaatimusten 10 - 16 mukainen menetelmd, t unmne t-t u
siitd, ettd reaktio suoritetaan, kun mukana on reaktiota jouduttavaa
ainetta, kuten natriumhydridid, 4-dimetyvyliaminopytridiini&, natrium-
jodidia tai kaliumjodidia tai kun mukana on faasinsiirtokatalvyttia,

kuten kruunueetterid.
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Patentkrav

1. Nya benzoylderivater enligt den allmdnna formeln (I)

0
R I
I
R 1 C-X-A-X-B8B (1)
l\
N - CH,
~
Ry NH,

dar

X avser syreatomen eller iminogruppen, varvid de bdda X-grupperna

kan vara likadana eller olika,

Rl avser vdte-, fluor-, klor- eller bromatomen,

R2 och R3, vilka kan vara likadana eller olika, avser vdteatomer,
alkylgrupper med 1 - 6 kolatomer och rak ked eller grenar, vilka

kan vara substituerade medels fenylgruppen eller dialkylaminogruppen
med 1 - 3 kolatomer i de bida alkyldelarna, pyridyl- eller cykloalkyl-
grupper med 5 ~.7 kolatomer eller R2 och R3 tillsammans med kvdve-
atomen mellan dem avser pyrrolidino, piperidino-, hexametylen-imino-,
morfolino-, N-arylpiperazino- eller N-~alkylpiperazinogruppen, varvid
alkylgruppen kan uppvisa 1 - 3 kolatomer,

A avser cykloalkylgruppen med 5 - 7 kolatomer eller alkylengruppen

med 2 - 10 kolatomer, som kan vara substituerad medels en eller tva
alkylgrupper med 1 - 3 kolatomer, medels en eller tv& karbalkoxigrupper
med tillsammans 2 - 4 kolatomer, medles en eller tvd fenylgrupper,
medels 1 -~ 4 hydroxylgrupper, medels halogenmetyl-, hydroximetyl-
alkanoyloxi- eller alkanoyloxi-metylgruppen, som uppvisar 1 - 18

kolatomer i alkyldelen eller medels gruppen med formeln

0]
I

- CH,— O =~ C 2
/
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varvid'Rl, R2 och R3 avser detsamma som fOrut eller den kan brytas

medels syre- eller svavelatomen, sulfoxid-, sulfonyl-, benzen-,

cyklohexan—, pyridin-, piperazino- eller iminogruppen, varvid imino-

medels fenyl- eller fenylalkylgruppen med 1 - 3 kolatomer i alkyldelen,

och
B avser acylgruppen av antilogistika, som inneh&ller karboxylgruppen

och bunden medels den med gruppen X, och dessa fdreningars fyciologiskt

passande syraadditionssalter med oorganiska eller organiska syror.

2. Nya benzoylderivater enligt den allmidnna formeln (I) i patentkravet

1 dar
Rl’ RZ’ R3, A och X avser detsamma som i patentkravet 1, och B avser

acylgruppen med den allmdnna formeln
E - b - CO -

ddr D avser en enkel bindning mellan gruppen E och karbonylgruppens
kolatom eller gruppen med formeln
T4 T4

- CH - eller -~ CO ~ CH, - CH -

varvid
R4 avser vdteatomen, metyl- eller etylgruppen, och

E avser gruppen med formeln

R eller

varvid

R5 avser vate-, fluor-, klor- eller bromatomen eller bromatomen och
hydroxigruppen,

R6 avser mobjligt medels metylgrupper, trifluormetylgrupper, fluor -,
klor- och/eller brometomer mono-, di- eller trisubstituerad fenyl-,
fenoxi- eller fenylaminogruppen, 2-metylpropyl-, cyklohexyl-, acetoxi-,
benzoyl-, 2-tienylkarbonyl-, 2,5=dihydro~1H~pyrrol-1-yl eller 1, 3-
dihydro~-l-oxo 2H-isoindol~2-ylgruppen och
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R7 avser medels trifluormetylgrupper, fluor-, klor- och/eller brom-
atomer mono- eller disubstituerad fenylaminogrupp,

eller B avser

1-(4=klorbenzoyl)-5-metoxi-2-metyl-~lH-indol-3-acetyl-, (+)-6-metoxi-a -
metyl-2-naftalinacetyl-,

5=-benzoyl-o -metyl-2-tiofenacetyl-,
l—metyl—5—(4—metylbenzoyi)—lH—pyrrol—Z—acetyl-,
5-fluor-2-metyl-1-//4~ (metylsulfinyl)-fenyl/-metylen/~-1H-inden-3-acetyl-
6,11-dihydro-11-oxo-dibenz/b,e/oxepin-3—~acetyl-,
6,11-dihydro-ll-oxo~dobenz/b,e/oxepin~-2-acetyl-,

o0 -metyl-5-oxo-4H~dibezo/a,d/cyklohepten-acetyl-,

2~ (4 klorfenyl)- -metyl-5-benzoxazolacetyl-,

6-klor- o ~metyl-9H-karbazol~2-acetyl-,
1,3,4,9-tetrahydro-l-propyl-pyrano/3,4-b/indol-1l-acetyl-,
1,8-dietyl~-1,3,4,9-tetrahydro-pyrano/3,4-b/indol-1-acetyl-,
2~//4,5~bis (4=klorfenyl)-2-oxazolyl/tio/propanoyl-,
1-(4-klorfenyl)-2,5~dimetyl-1H-pyrrol-3-acetyl-,

4- (4-klorfenyl)-2-fenyl-5-tiazolacetyl-,
10-metyl-10H-fenotiazin-2-~acetyl-,

7-metoxi~ o , l0~dimetyl-10H-fenotiazin-2~acetyl~ eller
5-klor-3-metyl-benzo/b/tiofen-2~-acetylgruppen, och deras fyciologiskt

passande syraadditionssalter med oorganiska eller organiska syror.

3. Nya benzoylderivater enligt den allminna formeln (I) och patent-
kravet 2, dar

X avser syreatomen eller iminogruppen, varvid de bdda X-grupperna kan
vara likadana eller olika,

Rl avser vdte—, klor- eller bromatomen,

R2 och R_, vilka kan vara likadana eller olika, avser vidteatomer,
alkylgrupper med 1 - 4 kolatomer, cykloalkylgrupper med 5 -.7 kolatomer,
benzyl eller 2-dietylamino-etylgrupper eller R2 och R3 tillsammans med
kvdveatomen mellan dem avser pyrrolidino-, piperidino-, hexametylen-
imino~, morfolino-, N-metyl-piperazino- eller N-fenyl-piperazinogruppen,
A avser alkylengruppen med 2 - 10 kolatomer och rak ked, etylengruppen,
som substituerats medels en eller tva metylgrupper, en medels en eller
tvd metylgrupper substituerad etylengrupp, medels en eller tva alkoxi-
karbonylgruppen, vilka tillsammans uppvisar 2 eller 3 kolatomer, medels
en eller tva fenylgrupper, medels hydroxi-, klormetyl-, hydroximetyl-,
4-amino-3-borm-5- (N~etyl-cyklohexylaminometyl-benzoyloxometyl- eller
alkanoyloximetylgruppen med 1 - 18 kolatomer i alkanoyldelen,

propylengruppen, som &r vid 2-ldget substiuerad medels hydroxigruppen
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eller medels alkanoylgruppen med 1 - 18 kolatomer eller med tva
alkylgrupper, vilka uppvisar 1 - 3 kolatomer, en medels 4 hydroxigrupper
substituerad n-hexylengrupp, cyklohexylengruppen eller alkylengruppen
med 4 - 6 kolatomer och rak ked, som mellan C-atomer 2 och 3 eller 3

och 4 bryts av syre- eller svavelatomen, sulfonyl-, amino-, fenylamino-,
benzylamino, piperazino- eller alkylaminogruppen med 1 - 4 kolatomer,
1,4-cyklohexan-dimetyl-, p-xylen- eller 2,6-pyridin-dimetylgruppen och

B avser 2- acetoxibenzoyl-, 2-/(2,6-diklorfenyl)amino/-fenyl-acetyl-,
1-(4-klorbenzoyl) -5-metoxi-2-metyl-1H~indol-3-acety-, 3-benzoyl- g -
metyl-fenylacetyl~-, o —metyl-4- (2-metylpropyl)-fenylacetyl, 2-fluor- o -
metyl-/1,1'-bifenyl/-4~acetyl-och (+)-6—metoxi-ci—metyl—Z—naftalinacetyl
gruppen, och deras fyciologiskt passande syraadditionssalter med

oorganiska eller organiska syror.

4. Nya benzoylfenylderivater enligt den allminna formeln (I) enligt

patentkravet 3, dir

X _avser syreatomen,

Rl avser bromatomen,

R2 avser metyl- eller etylgruppen,

R3 avser etyl- eller cyklohexylgruppen eller R2 och R3 tillsammans med
kvdveatomen avser hexametyl-iminogruppen,

A avser alkyléngruppen med 2-6 kolatomer och rak ked, mellan C-atomer
2 och 3 eller 3 och 4 bryts syre- eller svavelatomen, etylamino- eller
propylaminogruppen, och

B avser l-(4-klorbenzoyl)-5-metoxi-2-metyl-1H-indol-3-acetyl-,2-/ (2,6~
diklorfenyl) amino/fenylacetyl-, 3~-benzoyl-metyl-enylacetyl-, (+)-6-
metoxi—aq -metyl-2-naftalinacetyl-,q -metyl-4- (2-metylpropyl)-fenyl-
acetyl- eller 2-fluor g-metyl-/1,1'-bifenyl/-4-acetylgruppen, och
deras fyciologigkt passande salter med oorganiska eller organiska syror.

5. l-/4—amin03-brom-5—(N—etyl-cyklohexylaminometyl)—benzoyloxi/-2—/
l—(4—klorbenzoyl)-5—metoxi—3-metyl-lH—indol-3-acetoxi/—etan och dess

syraadditionssalter.

6. l—/4—amino—3—brom—5—(N—etyl*cyklohexylaminometyl)—benzoyloxi/-B—/Zn/
(2,6-diklorfenyl)amino/—fenylacetoxi/un—pentan och dess syraadditions-

salter.

7. l~(4—amino—3—brom-5-dietylaminometyl-benzoyloxi)—2-/1-(4—klorbenzoyl)
—5-metoxi-2-metyl-lH-indol-3~acetoxi/=etan och dess syraadditionssalter.
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8. Likemedel, vilka innehdller f&reningen enligt patentkraven 1 = 7

utom ett eller flera inert bidrdmne och/eller f6rlamare.

9, Bruk av fdreningen enligt patentkraven 1 - 7 f6r framstdllning av

likemedel f8r avvdrjning av inflammationsprocesser pa icke-kemisk vdg.

10. Fo6rfarande fOr framst&dllning av nya benzoylderivater enligt den
allménna formeln (I)
i
|
R2 1 - C-X-2-X-B
N - CH (1)

NH

dar

X avser syreatomen eller iminogruppen, varvid de bada X-grupperna kan
vara likadan eller olika,

Rl avser vidte-, fluor-, klor- eller bromatomen,

R2 och R3, vilka kan vara likadana eller olika, avser vdteatomer, alkyl-
grupper med 1 - 6 kolatomer eller rak ked eller grenar, vilka kan vara
substituerade medels fenylgruppen eller dialkylaminogruppen, som upp-
visar i varje alkyldel 1 -~ 3 kolatomer, pyridyl- eller cykloalkylgrupper
med 5 - 7 kolatomer eller R2 och R3 tillsammans med kvdveatomen mellan
dem avser pyrrolidino-, piperidino-, hexametylen-imino-, morfolino-,
N-arylpiperazino eller N-alkylpiperazinogruppen, varvid alkylgruppen kan
innehalla 1 -~ 3 kolatomer,

A avser cykloalkylengruppen med 5 - 7 kolaotmer eller alkylengruppen med
2 - 10 kolatomer, som &r substituerad medels en eller flera alkylgrupper,
vilka varje uppvisar 1 ~ 3 kolatomer, medels en eller karbalkoxigrupper
vilka uppvisar tillsammans 2 - 4 kolatomer, medels en eller tva fenyl-
grupper, medels 1 - 4 hydroxylgrupper, medels halogenmetyl-, hydroximetyl
alkanoyloxi- eller alkanoyloximetylgruppen uppvisande 1 - 18 kolatomer i

alkanoyldelen, eller medels gruppen med formeln

I NI,
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varvid Rl’ R2 och R3 avser detsamma som f&rut, eller den bryts av syre-
eller svavelatomen, sulfoxid-, sulfonyl-, benzen-, cyklohexan-, pyridin-
piperazino- eller iminogruppen, varvid iminogruppen kan vara substituerac
medels alkylgruppen med 1 - 6 kolatomer, medels fenyl- eller fenylalkyl-

gruppen med 1 -~ 3 kolatomer i alkyldelen, och

B avser acylgruppen av antilogisktika, som innehdller karboxylgruppen
och &r medles den f&renad med gruppen X och dessa fdreningars fyciologis]
passande syraadditonssalter med oorganiska eller organiska salter,
k&@&nnetecknat dirav, att karboxylsyran enligt den allmdnna

formeln (II)
. B - OH (IT)

dess salt ellerreaktionsfdrmiga dgande derivat bringas att reagera med

féreningen enligt den allminna formeln (III)

[ Ry (III)

dess alkalsalter eller reaktionsf&rméga Hgande derivater, eller karboxyl-

syran enligt den allmdnna formeln (IV)

R COOH

dess salt eller reaktionsfdrm&gan uppvisande derivat bringas att reagera

med fdreningen enligt den allminna formeln (V)

H-X-2A-X-8B (V)
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dess alkalsalter eller reaktionsfdrmigan uppvisande derivater, i vilka
formler

Rl_RB' A,B och X avser detsamma som f&rut och gruppen HX tillsammans
med invida C-atomer av gruppen A vid g-och B =-liget kan ocksd avse
oxiranylgruppen,

och vid behov ddrefter transformeras den erhdllna fbreningen enligt
den allmdnna formeln (I), didr A innehdller hydroxylgruppen, medels
acylering till motswarande acyloxiféreningen enligt den allménna
formeln (I) eller den erhdllna f&reningen enligt den allmdnna formeln
(I), ddr A avser alkylengruppen bryts av svavelatomen, transformeras
medels oxidering till den motsvarande sulfoxid- eller sulfonylfdreningen
elldr den erhdllna f&reningen enligt den allminna formeln (I), dir

A avser alkylengruppen bryten av sulfoxidgruppen, transformeras medels
oxidering till en motsvarande sulfonylfdrening eller

den erhdllna fdreningen enligt den allmdnna formeln (I) transformeras
till sina fyciologiskt passande syraadditionssalter medels bruk av

1l - 3 ekvivalenter ifrdgavarande oorganisk eller organisk syra.

ll. Forfarandet enligt patentkravet 10, k & nnetecknat
ddrav, att reaktionen av féreningen enligt den allmdnna formeln (III
eller V) med dess funktionella derivat utfdrs m8jligt under ndrvaro
av syraaktiverande och/eller vatten bindande dmne vid temperaturer
mellan ~25 - 250°C.

12. Forfarandet enligt patentkravet 10, k annetecknat

ddrav, att reaktionen av karboxylsyran enligt den allminna formeln
(IT eller IV) eller dess salt med reaktionsf8rmigan Hgande derivat
av féreningen enligt den allminna formeln (III eller V) utfdrs vid

temperaturer mellan -25 - 250°C.

13. PS8rfarandet enligt patentkravet 11, k &nnetecknat
ddrav, att som den funktionella derivaten av karboxylsyran enligt

den allmdnna formeln (II eller IV) anvindes dess ester, imidazolid,
syrahalogenis, dess anhydrid, dess semianhydrid, dess acyloxitrifenyl-
fosforiumsalt, dess N-acyloxi-imid eller ocksd dess isatosyraanhydrid
medan aminogruppen &r vid 2-l#get av karboxylsyran enligt den allminna

formeln (IV).
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14. rF&rfarandet enligt patentkravet 12, k dnnetecknat
ddrav, att som den reakti onsffrmagan dgande derivaten av fOSreningen
enligt den allmidnna formeln (III eller V) anvdndes dess fosfazoderivat,
om X avser iminogruppen eller, om X avser syreatomen, dess epoxid,

dess halogenid eller dess ester med sulfon- eller karboxylsyran.,

15. Forfarandet enligt patentkravet 12, k 4nne tecknat
ddrav, att som saltet av karboxylsyran enligt den allminna formeln

(IT eller IV) anvidndes alkal-, jordalkal- eller silversalt.

l6. F6rfarandet enligt patentkrakven 10 - 15, k 4 nnetecknat
ddrav, att reaktionen utférs i l8saren och vid temperaturer mellan

-10°C och den anwinda l8sarens koktemperatur,

17. FOrfarandet:enligt patentkraven- 10 =. 16, kdnnetecknat
ddrav, att reaktionen utfdrs under nirvaro av oorganisk eller

tertidrisk organisk bas.

18. Fdrfarandet enligt patentkraven 10 - 1l6, kE&nnetecknat
ddrav, att reaktionen utf8rs medan det finns med reaktionen p&skyndande
dmne, sasom natriumhydrid, 4-dimetylaminopyridin, natriumjodid. eller
kaliumjodid, eller medan det finns med fasfdrflyttningskatalyt, sdsom

krondter.
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