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KIVONAT

A talalmany 1j, elsésorban a dilmirigytiltengés kezelé-

sére és megel6zésére alkalmas (T) altalanos képletd aza-

szteroidszarmazékokra, ezeknek a szerves kémiabol jol

ismert modszerekkel valo el6allitasara, illetve ilyen ve-

gylileteket tartalmazo gyogyaszati készitményekre vonat-

kozik. Az (]) altalanos képletben

R! jelentése hidrogénatom, alkilcsoport, fenil-alkil-cso-
port vagy alkoxi-fenil-alkil-csoport;

R2 jelentése difenil-amino-csoport vagy szubsztitualt al-
kilcsoport, amely szubsztituensként egy, ketté vagy
harom helyettesit6t, éspedig fenil-, alkoxi-fenil-, tie-

A leirds terjedelme 46 oldal (ezen beliil 4 lap dbra)

nil-, halogén-fenil-, hidroxi-fenil-, alkil-fenil-, hid-
roxil-, alkoxi-karbonil- vagy alkanoil-amino-fenil-
csoportot hordoz;

R3 jelentése alkenilcsoport, hidrogénatom, helyettesi-
tetlen alkilcsoport vagy helyettesitett alkilcsoport,
és az utobbi helyettesitéként fenilcsoportot, karbo-
xilcsoportot vagy hidroxilcsoportot hordoz; és

az o és y—3 jelolésii kotések mindegyike szén-szén
egyszeres kotés (—CH,—-CH,-) vagy szén-szén ket-
t6s kotés (—CH=CH-) lehet.
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A taldlmany 1ij azaszteroidszarmazékokra, valamint
ezeknek a vegyiileteknek az eléallitasara, illetve ilyen
vegylileteket hatoanyagként tartalmazé gydgyészati ké-
szitményekre vonatkozik. A taldlméany szerinti azaszte-
roidszarmazékok a diilmirigytaltengés (prosztatikus hi-
pertrofia) kezelésére és megel6zésére hasznosithatok.

A dilmirigytiltengés kezelésére az ismert modsze-
rek igen korldtozottak, bar mér felismerésre keriilt,
hogy a tesztoszteron So-reduktiz aktivitasat gatolni ké-
pes vegyiiletek felhasznalhatok a diilmirigytiltengés ke-
zelésére és megeldzésére. A 4,179,453 és 4,760,071 sza-
mu amerikai egyesiilt allamokbeli szabadalmi leirasban
szamos olyan vegyiiletet ismertetnek, amelyek ilyen ti-
pust aktivitassal rendelkeznek, és igy felhasznalhatok e
célra. Ezek koziil a vegyliletek kozil a leginkabb hata-
sos és a talalmany szerinti vegyiiletek szerkezetéhez leg-
inkabb kozel allo szerkezetd vegyiiletek az (A) éltala-
nos képletd vegyiiletek — a képletben R’ és R” egyarant
etilcsoportot jelent (A, vegyiilet), vagy R’ jelentése hid-
rogénatom és R” jelentése terc-butil-csoport (A, vegyii-
let). Bar ezeknek a vegyiileteknek elég jo a hatésa, to-
vabbra is fennéll az igény az orvostudomény részérdl
nagyobb aktivitasi vegyiiletek kifejlesztésére.

Felismertiik, hogy az azaszteroidvaz 17-helyzeté-
ben bizonyos meghatarozott tipusii karbamoilszubszti-
tuenseket hordozé vegyiileteknek kivald az So-reduk-
tazgatlo aktivitasuk, igy kiilondsen elénydsen hasznal-
hatdk fel az el6zGekben emlitett tipusu gyogyitasi €s
megel6zési kezelésre.

A fentiek alapjan a taldlmany olyan 1) azaszteroid-
szarmazékokra vonatkozik, amelyek felhasznalhatok a
dilmirigytltengés kezelésére és megelézésére. A taldl-
many szerinti vegyiiletek az (1) altalanos képlettel jelle-
mezhetdk. Ebben a képletben
R! jelentése hidrogénatom, 1...6 szénatomos alkilcso-

port, fenil-(1...6 szénatomos)alkil-csoport vagy

(1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-(1...6 szénato-

mos)-alkil-csoport;

R2 jelentése difenil-amino-csoport vagy szubsztitult
1...6 szénatomos alkilcsoport, amely szubsztituens-
ként egy, kett§ vagy harom helyettesitSt, éspedig
fenil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-, tienil-, halo-
gén-fenil-, hidroxi-fenil-, (1...4 szénatomos)alkil-
fenil-, hidroxil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-karbonil-
vagy (1...4 szénatomos)alkanoil-amino-fenil-cso-
portot hordoz;

R3 jelentése 2...5 szénatomos alkenilcsoport, hidrogén-
atom, helyettesitetlen 1...6 szénatomos alkilcsoport
vagy helyettesitett 1...6 szénatomos alkilcsoport, és
az utobbi helyettesitéként fenilcsoportot, karboxil-
csoportot vagy hidroxilcsoportot hordoz; és

az o—P és y—3 jelolést kotések mindegyike szén-szén
egyszeres kotés (-CH,—CH,—) vagy szén-szén ket-
t6s kotés (-CH=CH-) lehet.

A talalmany oltalmi kore kiterjed az (I) altalanos
képleti vegyiiletek gyogyaszatilag elfogadhaté soira is.

A taldlmany targya tovabba gyogyszerkészitmény,
mely diilmirigytiltengés kezelésére vagy megel6zésé-
re alkalmas. A taldlmany szerinti készitmény hatdsos
mennyiségben legalibb egy hatéanyagot tartalmaz a
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gyogyszergyartisban szokasosan hasznalt hordozo-
és/vagy egyéb segédanyagokkal egyiitt, és hatéanyaga
legaldbb egy (I) altalanos képletii vegyiilet vagy ennek
gyOgyaszatilag elfogadhat6 soja.

Visszatérve az (I) altaldnos képletre, R! jelentésé-
ben az 1...6 szénatomos alkilcsoport egyenes vagy el-
4gaz6 lanch lehet. Példaképpen megemlithetjiik a me-
til-, etil-, propil-, izopropil-, butil-, izobutil-, szek-bu-
til-, terc-butil-, pentil-, izopentil-, neopentil-, hexil- és
az izohexilcsoportot. Ezek kéziil elénydsnek tartjuk az
1...4 szénatomos alkilcsoportokat, igy példaul a metil-,
etil-, propil-, izopropil-, butil- és az izobutilcsoportot.
Kiilonosen el8nyds a metil- és az etilcsoport, a legin-
kabb eldnyos a metilcsoport. Az alkilcsoport helyettesi-
tetlen lehet, vagy helyettesitve lehet fenil- vagy alkil-
fenil-csoporttal. Az utobbi alkilcsoportként 1...4 szén-
atomos alkilcsoportot, példaul a metil-, etil-, propil-,
izopropil-, butil-, izobutil-, szek-butil- vagy terc-butil-
csoportot hordoz. Ezek koziil a metil- és az etilcsoport
el6ny0s és a metilcsoport a leginkabb elényos.

Ha R? jelentése helyettesitett alkilcsoport, akkor en-
nek a csoportnak az alkilrésze az R! helyettesit6 vonat-
kozésaban példaképpen megemlitett alkilcsoportok bar-
melyike lehet. Ez az alkilcsoport kotelezen szubsz-
titudlt 1...3 és el6nydsen 1 vagy 2 szubsztituenssel.

R3 jelenthet tehat hidrogénatomot, szubsztitudlatlan
1...6 szénatomos alkilcsoportot vagy szubsztitualt
1...6 szénatomos alkilcsoportot, amely fenilcsoporttal,
karboxilcsoporttal vagy hidroxilcsoporttal van helyette-
sitve.

Alternativ modon R3 jelenthet alkenilcsoportot. Ha
ilyen csoportot jelent, akkor ez a csoport 2...5 szénato-
mos, illetve egyenes vagy elagazo lancu lehet. Példa-
képpen az ilyen csoportokra megemlithetjiik az allil-,
metallil-, 2-butenil- vagy 2-pentenilcsoportot; ezek ko-
ziil elényosnek tartjuk a 3 vagy 4 szénatomot tartalma-
z6 alkenilcsoportokat, kiilonosen elénydsnek az allil-
csoportot.

Az a—B jeldléssel jelolt kotés eldnydsen szén-szén
egyszeres kotés és a y—0 jeloléssel jeldlt kotés szén-
szén egyszeres kotés vagy szén-szén kettds kotés, vagy
pedig az a—p jeloléssel jelolt kotés szén-szén kettSs
kotés és a y—0 jeloléssel jelolt kotés szén-szén egy-
szeres kotés. Az —NRIR? altalanos képletii csoportokra
elényos példaként a kovetkezo csoportokat sorolhatjuk
fel:

benzil-amino-,

(2-, 3- vagy 4-metil-benzil)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzil)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-amino-,

fenetil-amino-,

(2-, 3- vagy 4-metil-fenetil)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenetil)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-fluor-fenetil)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-klor-fenetil)-amino-,

(3-fenil-propil)-amino-,

(1-metil-1-fenil-etil)-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-etil]-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-etil]-

amino-,
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[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-etil]-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-etil]-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-etil]-
amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-acetamido-fenil)-etil]-
amino-,

[1-metil-1-(2,3-, 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4-, 3,5- vagy
3,6-dimetoxi-fenil)-etil}-amino-,

(1,1-dimetil-2-fenil-etil)-amino-,

[1,1-dimetil-2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-etil]-
amino-,

[1,1-dimetil-2-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-etil]-
amino-,

[1,1-dimetil-2-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-etil}-
amino-,

[1,1-dimetil-2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-etil}-
amino-,

benzhidril-amino-,

[(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3°- vagy 4’-)-difluor-
benzhidril}-amino-,

[(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3°- vagy 4’-)-dimetoxi-
benzhidril]-amino-,

(2-, 3- vagy 4-klor-benzhidril)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzhidril)-amino-,

(2~, 3- vagy 4-fluor-benzhidril)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-metil-benzhidril)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-hidroxi-benzhidril)-amino-,

[(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3’- vagy 4’-)-dihidroxi-
benzhidril]-amino-,

[(2-, 3- vagy 4-), (2’-, 3’- vagy 4’-)-dimetil-
benzhidril}-amino-,

(1,1-difenil-etil)-amino-,

(1,2-difenil-etil)-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-1-fenil-etilj-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-klor-
fenil)-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-1-fenil-etil}-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-fluor-
fenil)-etil]-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-
metil-fenil)-etil}-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-hdroxi-feml)-2-(2-, 3- vagy 4-
hidroxi-fenil)-etil}-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
metil-fenil)-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)- 1-fenil-etil]-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-2-fenil-etil]-amino-,

(1-metil-1,2-difenil-etil)-amino-,

(2,2-difenil-etil)-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-
metil-fenil)-etil}-amino-,

(1-benzil-4-fenil-butil)-amino-,
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(1,1-difenil-etil)-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-fluor-
fenil)-etil]-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
metil-fenil)-etil}-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-etil]-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,

tritil-amino-,

(2-, 3- vagy 4-), (2'-, 3°- vagy 4’-), (27-, 37- vagy
4”-)-trifluor-tritil-amino-,

(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3’- vagy 4’-), 27-, 37 vagy
4”-)-trimetil-tritil-amino-,

(1-benzil-2-fenil-etil)-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-2-(2-, 3- vagy 4-
fluor-fenil)-etil]-amino-,

(1-benzil-1-metil-2-fenil-etil)-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-klor-benzil)-2-(2-, 3- vagy 4-klor-
fenil)-etil)-etil}-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-2-(2-, 3- vagy 4-
fluor-fenil)-1-metil-etil}-amino-,

[1-metil-2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-3-(2-, 3- vagy
4-metil-fenil)-propil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-3-(2-, 3- vagy 4-fluor-
fenil)-1-metil-propil}-amino-,

(1,3-difenil-propil)-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-3-(2-, 3- vagy 4-
metil-fenil)-propil]-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-3-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-propil]-amino-,

(1,4-difenil-butil)-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-4-(2-, 3- vagy 4-klor-
fenil)-butil]-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-4-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-butil]-amino-,

(1-metil-3,3-difenil-propil)-amino-,

[3-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-3-(2-, 3- vagy 4-fluor-
fenil)- 1-metil-propil}-amino-,

[1-metil-3-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-3-(2-, 3- vagy
4-metil-fenil)-propil]-amino-,

N-benzil-N-metil-amino-,

N-benzil-N-etil-amino-,

N-benzil-N-izopropil-amino-,

N-benzil-N-izobutil-amino-,

N-benzil-N-(terc-butil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-N-izopropil-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-klor-benzil)-N-izopropil-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metil-benzil)-N-izopropil-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzil)-N-izopropil-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-benzil)-N-izopropil-amino-,

N,N-dibenzil-amino-,

N-benzil-N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
fluor-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metil-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
metil-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
hidroxi-benzil)-amino-,



1 HU 218 667 B 2

N-benzil-N-fenetil-amino-, [(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3’- vagy 4’-)-dimetoxi-
N-benzil-N-(1-fenil-etil)-amino-, benzhidril}-amino-,
N-benzil-N-(1-metil-1-fenil-etil)-amino-, (2, 3- vagy 4-klér-benzhidril)-amino-,
N,N-difenetil-amino-, (2, 3- vagy 4-metoxi-benzhidril)-amino-,
N,N-bisz (1-fenil-etil)-amino-, 5 (2, 3- vagy 4-fluor-benzhidril)-amino-,
N-benzil-N-(3-fenil-propil)-amino-, (2, 3- vagy 4-metil-benzhidril)-amino-,
(2- vagy 3-tienil-metil)-amino-, (2, 3- vagy 4-hidroxi-benzhidril)-amino-,
[2-(2- vagy 3-tienil)-etil}-amino-, [(2-, 3- vagy 4-), (2, 3’- vagy 4°-)-
[3-(2- vagy 3-tienil)-propil]-amino-, dihidroxi-benzhidril]-amino-,
[bisz(2- vagy 3-tienil)-metil]-amino-, 10 [(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3’- vagy 4’-)-
[1,1-bisz(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-, dimetil-benzhidril}-amino-,
[1-(2- vagy 3-tienil)-1-metil-etil}-amino-, (1,1-difenil-etil)-amino-,
[1-(2- vagy 3-tienil)-2-(2- vagy 3-tienil)-etil]- (1,2-difenil-etil)-amino-,
amino-, [2-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-1-fenil-etil]-amino—,
[2-fenil-1-(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-, 15 [2-(2-, 3- vagy 4-klér-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-klor-
[1-fenil-2-(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-, fenil)-etil]-amino-,
[2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-1-(2- vagy 3-tienil)- [2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,
etil]-amino-, [2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-1-fenil-etil}-amino-,
[2-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-1-(2- vagy 3-tienil)- [2-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-1-fenil-etil}-amino-,
etil]-amino-, 20 [1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-fluor-
[2- (2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2- vagy 3-tienil)- fenil)-etil]-amino-,
etil]-amino-, [1-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-
[2-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-1-(2- vagy 3-tienil)- metoxi-fenil)-etil]-amino-,
etil]-amino-, [1-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-
N-(2- vagy 3-tienil-metil)-N-(2- vagy 3-tienil- 25 metil-fenil)-etil]-amino-,
metil)-amino-, [1-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-2-(2-, 3- vagy 4-
[1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-2-(2- vagy 3-tienil)- hidroxi-fenil)-etil}-amino-,
etil]-amino-, [2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
N-benzil-N-(2- vagy 3-tienil-metil)-amino-, metil-fenil)-etil]-amino-,
(2-hidroxi-1,2-difenil-etil)-amino-, 30 [2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
N,N-difenil-hidrazino-, metoxi-fenil)-etil]-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-N-fenil-hidrazino-, [2-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-N-fenil-hidrazino-, [1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-2-fenil-etil}-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-N-fenil-hidrazino-, (1-metil-1,2-difenil-etil}-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-N-fenil-hidrazino-, 35 (2,2-difenil-etil)-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-N-fenil-hidrazino-, (1,1-difenil-etil)-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-acetamido-fenil)-N-fenil- [1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-fluor-
hidrazino-, fenil)-etil}-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-N-(2-, 3- vagy 4- [1-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
metil-fenil)-hidrazino- és 40 metil-fenil)-etil]-amino-,
N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-N-(2-, 3- vagy 4- [1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-1-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-hidrazino-csoport. metoxi-fenil)-etil]-amino-,
Ezek koziil a csoportok koziil elénydsebbek a kovet- [1-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,
kezdk: tritil-amino-,
(1-metil-1-fenil-etil)-amino-, 45 (1-benzil-2-fenil-etil)-amino-,
[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-etil]-amino-, (1-benzil-1-metil-2-fenil-etil)-amino-,
[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-etil}- N-benzil-N-metil-amino-,
amino-, N-benzil-N-etil-amino-,
[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-etil}-amino-, N-benzil-N-izopropil-amino-,
[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-etil]-amino-, 50 N-benzil-N-izobutil-amino-,
[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-etil]- N-benzil-N-(terc-butil)-amino-,
amino-, N-(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-N-izopropil-amino-,
[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-acetamido-fenil)-etil]- N-(2-, 3- vagy 4-klor-benzil)-N-izopropil-amino-,
amino-, N-(2-, 3- vagy 4-metil-benzil)-N-izopropil-amino-,
[1-metil-1-(2,3-, 2,4-, 2,5, 2,6-, 3,4-, 3,5- vagy 55 N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzil)-N-izopropil-
3,6-dimetoxi-fenil)-etil]-amino-, amino-,
(1,1-dimetil-2-fenil-etil)-amino-, N-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-benzil)-N-izopropil-
benzhidril-amino-, amino-,
[(2-, 3- vagy 4-), (2’-, 3°- vagy 4’-)-difluor- N-benzil-N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-benil)-amino-,
benzhidril]-amino-, 60 N,N-dibenzil-amino-,
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N-(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
fluor-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metil-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
metil-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-
hidroxi-benzil)-amino-,

[bisz(2- vagy 3-tienil)-metil]-amino-,

[1,1-bisz (2- vagy 3-tienil)-etil}-amino-,

[1-(2- vagy 3-tienil)-1-metil-etil]-amino-,

[1-(2- vagy 3-tienil)-2-(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-,

[2-fenil-1-(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-,

[1-fenil-2-(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-1-(2- vagy 3-tienil)-
etil]-amino-,

[2- (2-, 3- vagy 4-klor-fenil) —1- (2- vagy 3-tienil)-
etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-(2- vagy 3-tienil)-
etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-1-(2- vagy 3-
tienil)-etil]-amino-,

N-(2- vagy 3-tienil-metil)-N-(2- vagy 3-tienil-
metil)-amino-,

[1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-2-(2- vagy 3-tienil)-
etil]-amino-,

(2-hidroxi-1,2-difenil-etil)-amino-,

N,N-difenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-N-fenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-N-fenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-N-fenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-N-fenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-hidroxi-fenil)-N-fenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-acetamido-fenil)-N-fenil-
hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-N-(2-, 3- vagy 4-
metil-fenil)-hidrazino- és

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-N-(2-, 3- vagy 4-
metoxi-fenil)-hidrazino-csoport.

A leginkabb el6nyosek a kovetkezd csoportok:

(1-metil-1-fenil-etil)-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-etil]-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-etil]-
amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-etil}-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-etil}-amino-,

[1-metil-1-(2-, 3- vagy 4-acetamido-fenil)-etil]-
amino-,

(1,1-dimetil-2-fenil-etil)-amino-,

benzhidril-amino-,

[(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3’- vagy 4’-)-difluor-
benzhidril]-amino-,

[(2-, 3- vagy 4-), (2°-, 3’- vagy 4’-)-dimetoxi-
benzhidril]-amino-,

(2-, 3- vagy 4-klor-benzhidril)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzhidril)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-fluor-benzhidril)-amino-,

(2-, 3- vagy 4-hidroxi-benzhidril)-amino-,

(1,1-difenil-etil)-amino-,

(1,2-difenil-etil)-amino-,
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[2-(2-, 3- vagy 4-klor-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-1-fenil-etil ]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metil-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,

[2-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-1-fenil-etil]-amino-,

N,N-dibenzil-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-fluor-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-

fluor-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metil-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-

metil-benzil)-amino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-benzil)-N-(2-, 3- vagy 4-

metoxi-benzil)-amino-,

[1-(2- vagy 3-tienil)-1-(2- vagy 3-tienil)-metil]-

amino-,

[2-fenil-1-(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-,

[1-metil-1-(2- vagy 3-tienil)-etil]-amino-,

[1-metil-1-(2- vagy 5-metil-2- vagy 3-tienil)-etil}-

amino-,

(2-hidroxi-1,2-difenil-etil)-amino-,

N,N-difenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-N-fenil-hidrazino-,

N-(2-, 3- vagy 4-fluor-fenil)-N-fenil-hidrazino-, és

N-(2-, 3- vagy 4-metoxi-fenil)-N-(2-, 3- vagy 4-

metoxi-fenil)-hidrazino-csoport.

Ha a taldlmany szerinti vegyiiletek karboxilcsopor-
tot vagy fenolos hidroxilcsoportot tartalmaznak, akkor
bazisokkal sot képezhetnek. Nincs semmiféle megko-
tés ezeknek a s6knak a jellegét illetGen, feltéve hogy ha
gyogyaszati célokra alkalmazzuk Oket, akkor gyo-
gyaszatilag elfogadhatoknak kell lenniiik. Ha azonban
felhasznalasuk nem gyogyaszati jellegii, azaz példaul
egy masik, lehetdség szerint hatékonyabb vegyiilet el6-
allitasara koztitermékekként hasznositjuk a sokat, ak-
kor még ez a megkdtés sem érvényes. Az ilyen sokra
példaképpen megemlithetiink alkalifémekkel, igy pél-
daul natriummal, kdliummal vagy littummal képzett s6-
kat; alkalifoldfémekkel, példaul bariummal vagy kal-
ciummal képzett sOkat; mas fémekkel, példdul magné-
ziummal és aluminiummal képzett sokat; szerves bazi-
sokkal, példaul diciklohexil-aminnal képzett sokat; és
bazikus aminosavakkal, példaul lizinnel vagy arginin-
nel képzett sokat. Ezek kozil elénydsnek tartjuk az al-
kalifémekkel képzett sokat.

A taldlmany szerinti vegyiiletek molekulajukban sza-
mos aszimmetrikus szénatomot tartalmazhatnak, és igy
optikai izomereket képezhetnek. Bar a talalmany szerinti
vegylileteket egyetlen képlettel jeloljiik, a szakember sza-
mara értheté, hogy a taldlmany oltalmi kérébe tartozok-
nak tekintjik mind az egyes elkiilonitett izomereket,
mind ezek elegyeit, beleértve a racematokat. Ha sztereo-
specifikus szintézismodszereket alkalmazunk, vagy opti-
kailag aktiv vegyiiletekbdl indulunk ki, akkor az egyes
izomerek kozvetleniil el6allithatok; masrészt ha izome-
rek elegyét allitjuk eld, akkor az egyes izomerek hagyo-
manyos rezolvalasi modszerekkel elkiilonithetSk.

A taldlmany szerinti vegyiiletek elényds csoportjat
alkotjak azok az (I) altalanos képletii vegyiletek és
soik, amelyek képletében:

(A) R! jelentése hidrogénatom, 3 szénatomos alkil-

csoport, benzilcsoport vagy 1...4 szénatomos al-
kilcsoporttal helyettesitett benzilcsoport;
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(B) R? jelentése a korabbiakban definialt médon
szubsztitualt 1...4 szénatomos alkilcsoport,

vagy
difenil-amino-csoport;

(C) R3 jelentése hidrogénatom, 1...4 szénatomos al-
kilcsoport, 3 vagy 4 szénatomos alkenilcsoport
vagy szubsztitudlt 1...4 szénatomos alkilcsoport,
amely fenilcsoportot, karboxilcsoportot vagy hid-
roxilcsoportot hordoz szubsztituensként;

(D) az a—p jeloléssel jelolt kotés szén-szén egysze-
res kotés és a y—0 jeloléssel jelolt kotés szén-
szén kettSs kotés, vagy az a—p jeloléssel jelolt
kotés szén-szén kettGs kotés és a y—3 jeloléssel
jelolt kotés szén-szén egyszeres kotés.

Az el6zGekben emlitett csoportok kozill kiiléndsen
elényosnek tartjuk azokat a vegyiileteket, amelyek (I)
altalanos képletében R! jelentése a fenti (A) pontban
megadott, R2 jelentése a fenti (B) pontban megadott, R3
jelentése a fenti (C) pontban megadott és az a—P és
v-6 jeloléssel jelolt kotések jelentése a fenti (D) pont-
ban megadott.

Még inkabb eldnydsek azok az (I) altalanos képleti
vegyiiletek, valamint soik és (1...6 szénatomos)alkil-
észtereik, amelyeknél

(E) R! jelentése hidrogénatom, izopropilcsoport,
benzilcsoport vagy metoxi- vagy etoxicsoporttal
szubsztitualt benzilcsoport;

(F) R2 jelentése 1...4 szénatomos szubsztitualt alkil-
csoport, amely helyettesitéként egy, kettd vagy
harom szubsztituenst, éspedig fenilcsoportok, a
korabbiakban definialt helyettesitett fenilcsopor-
tok, tienilcsoportok és hidroxilcsoportok koziil
megvalasztott helyettesitét hordoz,

vagy
difenil-amino-csoport;

(G) R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport, etil-
csoport, benzilcsoport, 1...3 szénatomos, hidro-
xilcsoporttal szubsztitudlt alkilcsoport, vagy pe-
dig allilcsoport.

Ezek koziil a vegyiiletek kozil kiilondsen elényos-
nek tartjuk azokat, amelyek (I) altalanos képletében R!
jelentése a fenti (E) pontban megadott, R? jelentése a
fenti (F) pontban megadott és R3 jelentése a fenti (G)
pontban megadott, és kiilondsen elénydsek azok, ame-
lyeknél raadasul az o— [ és y—3 jeloléssel jelolt ktések
jelentése a fenti (D) pontban megadott.

A talalméany szerinti vegyiletek leginkabb elényos
csoportjat alkotjak azok az (I) altalanos képletil vegyii-
letek, valamint soik és (1...6 szénatomos)alkil-észte-
reik, amelyeknél

(H) R! benzilcsoportot vagy metoxi-benzil-csopor-
tot jelent és R2 jelentése benzilcsoport; vagy me-
til-, metoxi-, hidroxil- vagy acetamidocsoporttal
vagy fluor- vagy kloératommal szubsztitualt ben-
zilcsoport; vagy

(H’) R! jelentése hidrogénatom és R2 jelentése
olyan 1...3 szénatomos szubsztitualt alkilcso-
port, amely helyettesitéként egy, kettd vagy ha-
rom szubsztituenst, éspedig a (H) pontban defi-
nialt helyettesitk valamelyikével szubsztituélt
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fenilcsoportok és tienilcsoportok koziil megva-
lasztott helyettesit6t hordoz,

vagy
difenil-amino-csoport; és

(I) R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport vagy etil-
csoport.

Ezek kozil a vegyiiletek kozil kiilondsen elényos-
nek tartjuk azokat a vegyiileteket, amelyek (1) éltalanos
képletében R! és R jelentése a fenti (H) vagy (H”) pont-
ban megadott, R3 jelentése a fenti (I) pontban meg-
adott, és rdadasul az o és y—3 jelolésekkel jelolt ko-
tések jelentése a fenti (D) pontban megadott.

A taldlmany szerinti vegyiiletek még inkabb eld-
nyos csoportjat alkotjak azok az (I) altaldnos képleti ve-
gyiiletek, valamint s6ik és (1...6 szénatomos)alkil-
észtereik, amelyeknél

(J) Rl jelentése hidrogénatom és R2? jelentése
—C(CH,;) (CH;)—-R?’ altalanos képletii csoport, és
az utdbbiban R?’ jelentése fenilcsoport, szubszti-
tudlt fenilcsoport, éspedig metil-, metoxi-, klor-,
fluor- és hidroxiszubsztituensek koziil megvalasz-
tott helyettesit6vel helyettesitett fenilcsoport,
vagy pedig 1...3 szénatomos szubsztitualt alkil-
csoport, amely szubsztituensként 2 vagy 3 szubsz-
tituenst, éspedig tienilcsoportok, fenilcsoportok
és metil-, metoxi-, fluor-, klor- és hidroxiszubszti-
tuensek koziil megvalasztott egy szubsztituenssel
szubsztitualt fenilcsoportok koziil megvéalasztott
helyettesit6t hordoz; vagy

(J’) R! 1...3 szénatomos, adott esetben fenil- vagy
metoxi-fenil-csoporttal szubsztitualt alkilcsopor-
tot és R2 1...3 szénatomos szubsztitualt alkil-
csoportot jelent, és az utdbbi szubsztituense fe-
nilcsoportok, tienilcsoportok €s metil-, metoxi-,
fluor-, klor- és hidroxiszubsztituens koziil meg-
valasztott helyettesit6t hordozd fenilcsoportok
koziil van megvélasztva;

(K) R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport, etil-
csoport, allilcsoport vagy benzilcsoport;

(L) az a—B jelolési kotés szén-szén egyszeres ko-
tés vagy szén-szén kettds kotés és a y—3 jelolést
kotés szén-szén egyszeres kotés.

Ezek koziil a vegyiletek koziil kiillondsen elonyos-
nek tartjuk azokat, amelyeknél R1 és R? jelentése a fen-
ti (J) vagy (J°) pontban megadott és R3 jelentése a fenti
(K) pontban megadott, raadasul az o—f és a y—3 jelolé-
si kotések jelentése a fenti (L) pontban megadott.

A talalmany szerinti vegyiiletek leginkabb el6nyds
csoportjat alkotjak azok az (I) altalanos képleti vegyii-
letek, valamint soik és (1...6 szénatomos)alkil-észte-
reik, amelyeknél

(M) R! jelentése hidrogénatom és R2 jelentése di-
fenil-metil-csoport, szubsztitualt difenil-metil-
csoport (ez helyettesitéként metil-, metoxi-,
fluor-, klor- vagy hidroxiszubsztituensek vala-
melyikét hordozhatja), 1,2-difenil-etil-csoport,
szubsztitualt 1,2-difenil-etil-csoport (ez helyette-
sitGként metil-, metoxi-, fluor-, klér- vagy hid-
roxiszubsztituensek valamelyikét hordozhatja),
1,1-difenil-etil-csoport vagy szubsztitualt 1,1-di-
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fenil-etil-csoport (ez helyettesit6ként metil-, me-

toxi-, fluor-, klor- vagy hidroxiszubsztituensek ':(;ziz;l‘lgt R! R2 R}
valamelyikét hordozhatja);
(N) R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport vagy 1-19. H | 2-Ph-1-(2-Thi)Et H
etilcsoport. 5 | 1220 | H | di3-Thi)cH- H
Ezek koziil a vegyiiletek koziil kiilondsen elényos- > T | 2-(42MoPhy-L.PhE -
nek tartjuk azokat, amelyeknél R! és R? jelentése a fen- 2L ~(4-MePh)-1-PhEt
ti (M) pontban megadott és R3 jelentése a fenti (N) pont- -2 | g | F@-FPh)-1-(4- H
ban megadott, réadasul az a.—P és y—38 jeldlést kotések MePh)Et
jelentése a fenti (L) pontban megadott. 10 1-23. | H | 2-(4-MeOPh)-1-PhEt H
Az 1...3. tiblazatokban a tallmany szerinti vegyu- 2-(4-FPh)-1-(4-
letek sziikebb csoportjat alkotd (I-1), (I-2) és (1-3) 4l- 1-24. | H MeOPh)Et H
talanos képletd vegyiileteket ismertetjitk a megadott sor- L BaA-PhE ”
rendben. 1-25. H | 1-Bz-4-PhBu
A tablazatban az egyes szubsztituenscsoportokraa 15 | 1-26. | H | 4-CIBzhy H
kovetkez6 roviditéseket hasznaljuk : 1-27. H | 4-MeOBzhy H
Ac  acetilesopor; 1-28. | H | 4-FBzhy H
All allilcsoport;
Bu butilcsoport; 1-29. H | 4-F-4-MeOBzhy H
Bz benzilcsoport; 20 1-30. H | 4-MeBzhy H
Bzhy benzhidrilcsoport; 1-31. H | 2-Ph-1-(2-Thi)Et H
Et etilcsoport; .
Me metilcsoport; 1-32. H l,l-dTBzEt - H
Mec  metoxi-karbonil-csoport; 1-33. | H | L1-di(2-Thi)Et H
Ph fenilcsoport; 25 | 1-34. | H | 1,1-di(2-Thi)Et Me
Pr _ propllcsoport; 135, H | Bzhy Me
Tht  tienilcsoport.
1-36. H | 1,2-diPhEt Et
ygx -37. ,2-diP M
1 téblazat 20 1-37 H |12 d% hEt e
(I-1) képletii vegytiletek 1-38. H | 1,1-diPhEt Me
1-39. H | 1-Bz-1-PhEt H
A vegyiilet -
sorszama | K R R} 1-40. | H | 1,2-diPhPr H
1-41. H | 1-Me-1-PhEt H
I-1. | H | 1,2-diPhEt H 35 ,
1-42. | H | 1-Me-1-(2-Thi)Et H
1-2. H | Bzhy H :
1-43. H | 1-Me-1-(2-Thi)Et Me
1-3. H | 1,1-diPhEt H
1-44. H | 1-Me-1-PhEt Me
1-4. Bz | Bz H -
1-45. H | 1,1-diMe-2-PhEt H
1-5. H | 1,2-di(2-Thi)Et H 40
1-46. H | 1-Me-1-(4-HOPh)Et H
1-6. H | 1,2-bisz(4-FPh)Et H
1-47. | H | 1-Me-1-(4-FPh)Et H
1-7. H | 1,2-bisz(4-MePh)Et H 3
1-48. H | 1-Mec-1,1-diPhC- H
1-8. H | 1,2-bisz(4-MeOPh)Et H -
1-49. H | 4,4°-diHOBzhy H
1-9. | H | 1,2-bisz(4-CIPh)Et H 45 -
1-50. H | 1,2-bisz(4-HOPh)Et H
1-10. H | di(2-Thi)CH- H )
1,2-bisz(4-HOPh)-1-
1-11. | H | 1,2-di(2-Thi)Bt Me 1-510 | H | ek H
1- 12. H biSZ(4-FPh)CH— H 1- 52_ H Bzhy —CHZCOOH
1-13. H | bisz(4-MePh)CH- H 50 1-53. H | Bzhy ~(CH,),COOH
1-14. H | bisz(4-MeOPh)CH- H 1-54. iPr | Bz H
115, | | | Z4MeOPR)-1-2- H 1-55. | Et | Bz H
Thi)Et
1-56. | Me | Bz H
1-16. | H | 2-(4-FPh)-1-(2-Thi)Et H 55 :
2 MePh)- 142 1-57. | iBu | Bz H
-(4-Me -1-(2- -
1-17. H Thi)Et H 1-58. iPr | 4-FBz H
18 H 2-(4—C]Ph)-1-(2- - 1-59. iPr 4-CIBz H
’ Thi)Et 60 1-60. iPr | 4-MeBz H
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1. tablazat (folytatds) .
A vcg?'ulet Rl R2 RS
A vegviilet sorszama
el g ©
sorszama 1-101. | H | 2,2-diPhEt H
1-61. | iPr | 4-MeOBz H S [T1-102. | H | 3,3-diPhPr H
1-62. | iPr | 4-HOBz H 1-103. | H | Bzhy Et
1-63. | H | Bzhy Et 1-104. | H | Bzhy All
1-64. | Bz | Bz Me 1-105. | H | Bzhy Bz
1-65. Bz | Bz Et 10 1-106. H | Bzhy Me
1-66. { H | di(2-Thi)CH- Me 1-107. | H | Bzhy CH,CH,CH,OH
1-67. | H | di(2-Thi)CH - Et
( ) - 2. tablazat
1-68. H | 2-(4-MePh)-1-PhEt Me 15 (I-2) képletd vegyiiletek
1-69. | H | 2-(4-MePh)-1-PhEt Et
1-70. | H | 1,1-diPhEt Me A vegyiilet |y, R2 R3
sorszama
1-71. | H | 1-Me-1-PhEt Et
-1. 1,2-diPhEt H
1-72. | H | 1-Me-1-(2-Thi)Et Et 00 2-1 | H | 12diPh
-2, -diPhE
1-73. | H | 1,1-diMe-2-PhEt Me 2-2. | H | 12-diPhEt Me
2-3. | H | 12-diPhEt Et
1-74. | H | 4,4’-diMeOBzhy Me 3 '
2-4. H | Bzhy H
1-75. | H | 4-HOBzhy H
2-5. H | Bzhy Me
1-76. | H | 4-HOBzhy Me o5
2-6. H | Bzhy Et
1-77. | H | 4-HOBzhy Et
2-7. | Bz | Bz H
1-78. | H | 4-MeOBzhy Et
2-8. Bz | Bz Me
1-79. | H | 4-McOBzhy Me
2-9. | Bz | Bz Et
1-80. H | 4-CiBzhy H 30 - -
2-10. | H | di(Q2-Thi)CH- H
1-81. | H | 4-CIBzhy Me ———
2-11. | H | di(2-Thi)CH Me
1-82. | H | 1-(4-MeOPh)-1-McEt H :
2-12. H | 4,4’-diMeOBzhy H
1-83. | H | 1-(4-MeOPh)-1-MeEt Me :
2-13. | H | 44-diMcOBzhy Me
1-84. | H | 1-(4-McOPh)-1-MeEt Et 35 .
y - 2-14. | H | 2-Ph-1-(2-Thi)Et H
1-(3,5-diMeOPh)-1- ;
1-85. | H M(eEt iMcOPh) H 2-15. | H | 2-Ph-1-2-Thi)Et Me
e |y | 1-G5diMeOP)1- . 2-16. | H | 2-(4-MePh)-1-PhEt H
e McEt ¢ 40 2-17. | H | 2-(4-MePh)-1-PhEt Me
1-87. | H | 1-(4-FPh)-1-MeEt Et 2-18. | H | 1,1-diPhEt H
1-88. | H | 1-(4-FPh)-1-MeEt Me 2-19. | H | 1,1-diPhEt Me
(4- o1- 2-20. | H | 1-Me-1-PhEt H
g0, | g | 1-4-AcNHPh)-1 H e
MeEt a5 2-21. H | 1-Me-1-PhEt Me
_ 1-(4-AcNHPh)-1- 2-22. | H | 1-Me-1-PhEt Et
1-90. | H | \oo Me
223 | H | 1-Me-1-(2-Thi)Et H
1-91. | H | 2-HO-1,2-diPhEt H ;
! 2-24. | H | 1-Me-1-2-Thi)Et Me
-92. | H | 2-HO-1,2-diPhEt M :
1-92 O-1,2-di © 5o | 225 | H | 1-Me-1-Thi)Rt Ft
-93. | H | 2-HO-1,2-diPhEt Et :
1-93 HO-1,2-di 2-26. | H | 1,1-diMc-2-PhEt H
1794 | H | PhN- q 2-27. | H | 1,1-diMe-2-PhEt Me
1-95. | H | PhN- Me 2-28. | H | 4-HOBzhy H
1-96. | H | PhN- Et 55 | 2-29. | H | 4-HOBzhy Me
1-98. H 1-Me-1-(3-MeOPh)Et Me 2-31. H 4-MeOBzhy H
1-99. H | 1-Me-1-(2-MeOPh)Et H 2-32. H | 4-MeOBzhy Me
1-100. | H | 1-Me-1-(2-MeOPh)Et Me 60 | 2-33. | H | 4-CBzhy H
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2. tablazat (folytatds) .
A vegyiilet R! R2 R
- sorszama
A veg%'ulel R! R2 R
sorszama 3-13. | H | 4,4’-diMeOBzhy Me
2-34. H | 4-CiBzhy Me 5 3-14. H | 2-Ph-1-(2-Thi)Et H
2-35. H | 1-(4-MeOPh)-1-MeEt H 3-15. H | 2-Ph-1-(2-Thi)Et Me
2--36. H 1-(4-MeOPh)-1-MeEt Me 3-16. H 2-(4-MePh)-l—PhEt H
2-37. | H | 1-(4-MeOPh)-1-MeEt Et 0 |3 H | 2-(4-MePh)-1-PhEt Me
2-38. | H | 1+3,5-diMOPh)-1-MeEt H 318 H | LidiPhEt -
2-39. | H | 1-3,5-diMOPh)-1-MeEt Me ,
3-19. H | 1,1-diPhEt Me
2-40. | H | 1-(4-FPh)-1-MeEt H
3-20. H | 1-Me-1-PhEt H
2-41. | H | 1-(4-FPh)-1-MeEt Me
2-42. | H | 1-(4-AcNHPh)-1-MeEt wo| 15[ 3720 | H | 1IMel-PhEt Me
2-43, H | 1-(4-AcNHPh)-1-MeEt Me 322 H | 1-Me-1-PhEt Bt
2-44. | H | 2-HO-12-diPhEt H 3-23. | H | 1-Me-1(2-Thi)Et H
2-45. | H | 2-HO-12-diPhEt Me | o 3-24. | H | 1-Me-1-(2-Thi)Et Me
2-46. | H | 2-HO-1,2-diPhEt Et 3-25. | H | 1-Me-1-(2-Thi)Et Et
2-47. | H | Ph,N- H 3-26. | H | 1,1-diMe-2-PhEt H
2-48. | H | Ph,N- Me 3-27. H | 1,1-diMe-2-PhEt Me
2-49. | H | Ph,N- Et o5 | 3728 H | 4-HOBzhy H
2-50. H | 1-Me-1-(3-MeOPh)Et H 3-29. H | 4-HOBzhy Me
2-51. H | 1-Me-1-(3-MeOPh)Et Me 3-30. H | 4-HOBzhy Et
2-52. H 1-Me-1-(2-MeOPh)Et H 3-31. H 4-MeOBzhy H
2-53. | H | 1-Me-1-(2-MeOPh)Et Me | a0 [ 332 | H | 4-McOBzhy Me
2-54. | H | 2,2-diPhEt H 3 33 H | 4-ClBzhy H
2-55. | iPr | Bz H
- - 3-34. H | 4-CIBzhy Me
2-56. | H | 1,2-di(2-Thi)Et H
; 3-35. H | 1-(4-MeOPh)-1-MeEt H
2-57. | H | 2-(4-MePh)-1-(2-Thi)Et H | 35
-36. -(4- -1-
2-58. | H | 2-(4-MeOPh)-1-PhEt H 3°36. | H | 1-4-McOPh)-I-MeEt Me
2-59. | H | 2-(4-MeOPh)-1-(2-Thi)Et H 3-37. | H | 1(4-McOPh)-1-MeEt Et
3-38. | H | 1-3,5-diMeOPh)-1-MeEt H
3. tablazat 4 3-39. | H | 1-(3,5-diMeOPh)-1-MeEt Me
(I-3) képletii vegyiiletek O 30 1w 1-(4-FPh)-1-MeEt H
A vcg))'iilct Rl R2 RS 3-41. H | 1-(4-FPh)-1-MeEt Me
sorszama 3-42. | H | 1-(4-AcNHPh)-1-MeEt H
3-1. | H | 1,2-diPhEt H | 45 | 3-43. | H | 1-(4-AcNHPh)-1-MeEt Me
3-2. H | 1,2-diPhEt Me 3-44. H | 2-HO-1,2-diPhEt H
3-3. H | 1,2-diPhEt Et 3-45. H | 2-HO-1,2-diPhEt Me
3-4. | H | Bzhy H 3-46. H | 2-HO-1,2-diPhEt Et
3-5. | H | Bzhy Me | 50 | 3_47. H | Ph,N- H
3-6. H | Bzhy Et 3-48. H | Ph,N- Me
3-7. | Bz | Bz H 3-49. H | Ph,N- Et
3-8. | Bz | Bz Me 3-50. | H | 1-Me-1-(3-MeOPh)Et H
55
3-9. | Bz | Bz Et 3-51. H | 1-Me-1-(3-MeOPh)Et Me
3-10. | H | di(2-Thi)CH- H 3-52. | H | 1-Me-1-(2-MeOPh)Et H
3-11. | H | di2-Thi)CH- Me 3-53. | H | 1-Me-1-(2-MeOPh)Et Me
3-12. H | 44°-diMeOBzhy H 60 1-54. H | 1-Me-1,1-diPh.C— H
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3. tabldzat (folytatds)

A veg),'iilet R! R2 R
sorszama
3-55. H 1,2-di(2-Thi)Et H
3-56. H 1,2-di(2-Thi)Et Me

A tablazatokban felsorolt vegyiiletek koziil a kdvetke-
zOkben felsorolt szdmiiakat elénydsnek tartjuk: 1-1.,
1-2, 1-3, 1-4, 1-5, 1-11,, 1-14, 1-16,, 1-19,
1-21,1-27,,1-31,,1-35,,1-37,,1-38,, 1-41., 1-42,,
1-43,1-44.,1-45,1-53,,1-54.,1-64., 1-68., 1-69.,
1-70.,1-75,1-76.,1-79.,1-80.,1-81.,1-82.,,1-83.,
1-89., 1-90, 1-91., 1-94,, 1-95., 1-98, 1-101,,
1-102,, 1-103., 1-104., 1-105., 1-106., 1-107,,
1-108., 1-109, 2-1, 2-2, 2-4,, 2-5., 2-7., 2-8,,
2-12.,2-14.,,2-16.,2-17.,2-18.,2-29.,2-20.,2-21,,
2-23,2-24.,2-26,2-28.,2-29.,2-31.,2-33,,2-34,
2-35.,2-36.,2-42.,2-43.,2-44,,2-47.,2-48.,2-52.,
2-54.,, 2-55, 2-56., 2-57., 2-58., 2-59., 3—1., 3-2,,
-4, 3-5., 3-7,, 3-8, 3-12, 3-14,, 3-15, 3-1e,
-17.,3-18.,3-19,,3-20.,3-21.,3-23,3-24,3-28,,
-29.,3-31.,3-32,,3-33,,3-34.,3-35,,3-36,, 3-42,,
3.,3-45.,3-47.,3-48.,3-50.,3-53.,3-54, 3-55,,

~56.,3-57 és 3-58.

A leginkdbb el6nydsek a kovetkezOkben felsorolt
szamu vegyiletek :

1-1. N-(1,2-difenil-etil)-3-ox0-4-aza-5a-androsz-
tan-17p-karboxamid;

1-2. N-(difenil-metil)-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-
17B-karboxamid;

1-3. N-(1,1-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-5Sa-androsz-
tan-17p-karboxamid;

1-21. N-[2-(4-metil-fenil)-1-fenil-etil]-3-ox0-4-
aza-So-androsztan-173-karboxamid;

1-35. N-(difenil-metil)-4-metil-3-ox0-4-aza-50.-
androsztan-17p-karboxamid;

1-37. N-(1,2-difenil-etil)-4-metil-3-ox0-4-aza-5a-
androsztan-17p-karboxamid;

1-41. N-(1-metil-1-fenil-etil)-3-oxo0-4-aza-50a.-
androsztan-17p-karboxamid;

1-42. N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-3-ox0-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid,;

1-43. N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-0x0-4-
aza-So-androsztan-17p-karboxamid;

1-44. N-(1-metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-
5o.-androsztan-17p-karboxamid;

1-68. N-[2-(4-metil-fenil)-1-fenil-etil]-4-metil-3-
oxo0-4-aza-Sa-androsztan-17f-karboxamid;

1-70. N-(1,1-difenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-Sa-
androsztan-17f-karboxamid;

1-75. N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil}-3-ox0-4-aza-
Sa-androsztan-17f-karboxamid;

1-76. N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-
ox0-4-aza-So-androsztan-17fB-karboxamid;

1-82. N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-oxo0-4-
aza-5a-androsztan-17p-karboxamid,

1-83. N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil}-4-metil-
3-o0x0-4-aza-5a-androsztan-17f3-karboxamid;

3
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1-94. N,N-difenil-3-0x0-4-aza-5a-androsz-
tan-17B-karbohidrazid;

1-95. N,N-difenil-4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androsz-
tan-17f-karbohidrazid;

1-98. N-[1-(3-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-
3-0x0-4-aza-50-androsztan-17f3-karboxamid;

1-108. N-[1-metil-1-(2-furil)-etil}-3-0x0-4-aza-
Sa-androsztan-17p-karboxamid,;

2—1. N-(1,2-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-Sa-androszt-
1-én-17f-karboxamid,;

2-2. N-(1,2-difenil-etil)-4-metil-3-ox0-4-aza-5a-
androszt-1-én-17p-karboxamid,;

2—4. N-(difenil-metil)-3-oxo0-4-aza-50-androszt-1-
én-17p-karboxamid,

2-5. N-(difenil-metil)-4-metil-3-o0x0-4-aza-5a-
androszt-1-én-17p-karboxamid;

2—-16. N-[1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil]-3-oxo0-4-
aza-5o-androszt-1-én-17B-karboxamid;

2-17. N-[1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil]-4-metil-3-
0x0-4-aza-5o-androszt-1-én-17p-karboxamid;

2-18. N-(1,1-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-5a-and-
roszt-1-én-17f-karboxamid;

2-19. N-(1,1-difenil-etil)-4-metil-3-ox0-4-aza-50.-
androszt-1-én-17B-karboxamid;

2-20. N-(1-metil-1-fenil-etil)-3-ox0-4-aza-5a.-
androszt-1-én-17f-karboxamid,;

2-21. N-(1-metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-ox0-4-aza-
Sa-androszt-1-én-17f-karboxamid;

2-23. N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-3-0x0-4-aza-5a-
androszt-1-én-17p-karboxamid,;

2-24. N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-0x0-4-
aza-5a-androszt-1-én-17f-karboxamid;

2-28. N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-3-0x0-4-aza-
Sa-androszt-1-én-173-karboxamid;

2-29. N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-
oxa-4-aza-5o-androszt-1-én-17-karboxamid;

2-35. N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil}-3-ox0-4-
aza-5a-androszt-1-én-173-karboxamid;

2-36. N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-
3-0x0-4-aza-50-androszt-1-én-17B-karboxamid;

2-44. N-(2-hidroxi-1,2-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-
So-androszt-1-én-17B-karboxamid;

2—47. N,N-difenil-3-ox0-4-aza-5a-androszt-1-én-
17p-karbohidrazid;

2—48. N,N-difenil-4-metil-3-0x0-4-aza-5a-and-
roszt-1-én-17p-karbohidrazid;

2-52. N-[1-(2-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-0x0-4-
aza-Sa-androszt-1-én-1783-karboxamid;

3-1. N-(1,2-difenil-etil)-3-o0xo0-4-aza-androszt-5-
én-17B-karboxamid,;

3-2. N-(1,2-difenil-etil)-4-metil-3-0x0-4-aza-
androszt-5-én-17p-karboxamid,

3—4. N-(difenil-metil}-3-ox0-4-aza-androszt-5-én-
17B-karboxamid;

3-5. N-(difenil-metil)-4-metil-3-oxo0-4-aza-and-
roszt-5-én-17p-karboxamid;

3-16. N-[2-(4-metoxi-fenil)-1-fenil-etil]-3-oxo0-4-
aza-androszt-5-én-17p-karboxamid;

3-17. N-[2-(4-metil-fenil)-1-fenil-etil]-4-metil-3-
0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-karboxamid,
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3-18. N-(1,1-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-androszt-5-
én-17p-karboxamid;

3-19. N-(1,1-difenil-etil)-4-metil-3-ox0-4-aza-
androszt-5-én-173-karboxamid;

3-20. N-(1-metil-1-fenil-etil)-3-0x0-4-aza-and-
roszt-5-én-17p-karboxamid;

3-21. N-(l-metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-oxo0-
4—aza-androszt-5-én-17p-karboxamid,;

3-23. N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-3-0x0-4-aza-
androszt-5-én-17p-karboxamid;

3-24. N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil ]-4-metil-3-ox0-4-
aza-androszt-5-én-17p-karboxamid,

3-28. N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-3-o0x0-4-aza-
androszt-5-én-17p-karboxamid;

3-29. N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-
ox0-4-aza-androszt-5-én-17f-karboxamid;

3-35. N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-0x0-4-
aza-androszt-5-én-17p-karboxamid,

3-36. N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-
3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-karboxamid,

3-45. N-(2-hidroxi-1,2-difenil-etil)-4-metil-3-oxo-
4-aza-androszt-5-én-173-karboxamid;

3-47. N,N-difenil-3-ox0-4-aza-androszt-5-én-17f3-
karbohidrazid,

3-48. N,N-difenil-4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-
5-én-17pB-karbohidrazid;

3-50. N-[1-(3-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-0xo0-4-
aza-androszt-5-én-17p-karboxamid; és

3-53. N-[1-(2-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-
3-ox0-4-aza-androszt-5-én-17f-karboxamid.

A taldlmany szerinti vegyiiletek szamos, dnmaga-
ban ismert modszerrel eléallithatok. Igy példaul a talal-
many értelmében eljarhatunk gy, hogy valamely (II)
altalanos képletli aminovegyiiletet — a képletben R! és
R? jelentése a korabban megadott — valamely (III) alta-
lanos képletii azaszteroidszarmazékkal vagy ennek tio-
észterével — a képletben W és W’ egyiitt (IV) altalanos
képletli csoportot jelent, és a csoportban a—f, y-3 és
R3 jelentése a korabban megadott, mig Me jelentése
metilcsoport — reagaltatunk,

és kivant esetben

i) R3 helyén hidrogénatomot hordoz6 (I) altalanos
képleti vegyiiletet R3 helyén 1...6 szénatomos alkil-
csoportot hordoz6 (I) altalanos képletii vegyiiletté alki-
leziink, vagy

il) R3 helyén hidroxi-(1...6 szénatomos)alkil-cso-
portot hordozé (I) altalanos képletl vegyiiletet R3 he-
lyén karboxi-(1...6 szénatomos)alkil-csoportot hordo-
z6 (1) altalanos képletii vegyiiletté oxidalunk, vagy

i) a—f jelentésében egy szén-szén egyszeres ko-
tést szén-szén kettbs kotéssé alakitunk, és/vagy

iv) gyldgyészatilag elfogadhaté sot képziink vagy
észtereziink.

Kozelebbrdl a fentiekben emlitett reagdltatasokat a
kovetkezGképpen hajtjuk végre.

ElGszor az (A) reakcidvazlatban bemutatott rea-
galtatast ifjuk le.

E reagaltatas soran az (I) altalanos képletii vegyiile-
teket Ogy allitjuk el§, hogy valamely (IIIA) altaldnos
képletli azaszteroidszdrmazékot vagy reakciOképes szar-
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mazékat valamely (II) altalanos képletli aminvegyiilet-
tel reagaltatjuk. Ha a (II) altalanos képleti vegyiilet egy
vagy tobb karboxilcsoportot tartalmaz, akkor ezek a
karboxilcsoportok elénydsen a reagaltatast megelz6en
megvédésre keriilnek, a szakirodalombd! e célra jol is-
mert védScsoportokat és reagenseket haszndlva. A kar-
boxi véddesoportokra példaképpen megemlithetjik a
terc-butil-, benzhidril-, 4-metil-benzhidril- és a 4-me-
toxi-benzhidril-csoportot. A reagaltatdst a peptidek
szintézisére szokasosan alkalmazott médszerek barme-
lyikével, igy példaul az azidos modszerrel, reakcioké-
pes észteres modszerrel, vegyes savanhidrides modszer-
rel vagy kondenzéacios modszerrel végrehajthatjuk.

A reagaltatast kovetGen a karboxi védScsoportokat
szokasos modon eltavolithatjuk, a véd6esoport jellegé-
t6] fiiggben, példaul a kapott terméket savval kezelve
egy k6zo6mbos oldoszerben. Az e célra alkalmazhat6 sa-
vakra példaképpen megemlithetiink hidrogén-halogeni-
deket, igy példaul hidrogén-kloridot, hidrogén-bromi-
dot vagy hidrogén-jodidot; és erds szerves karbonsava-
kat és szulfonsavakat, példaul trifluor-ecetsavat, tri-
klor-ecetsavat vagy trifluor-metan-szulfonsavat. Az em-
litett savak koziil eldnydsnek tartjuk a szerves savakat.
A reagaltatashoz hasznalt oldoszer jellegét illet6en
nincs megkotés, feltéve hogy az nem hat hatranyosan a
reakciora vagy a felhasznalt kiinduldsi anyagokra, és
legalabb egy bizonyos mértékben képes oldani azokat.
A hasznosithat6 oldészerekre példaképpen megemlithe-
tiink halogénezett szénhidrogéneket, kiillonésen halogé-
nezett alifas szénhidrogéneket, igy példaul metilén-klo-
ridot vagy kloroformot; és aril-étereket, példaul anizolt
vagy difenil-étert; vagy ezek koziil kettd vagy tobb ele-
gyét. El6nyosnek tartjuk ilyen elegyek hasznalatat.

A reagaltatast szeles hémeérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcié-hémérséklet nem 1¢é-
nyeges. Altalaban célszerien —20 °C és +50 °C, els-
nydsen —10 °C és szobahémérséklet kozotti hémersek-
leteken dolgozunk. A reagaltatdshoz sziikséges id6 is
széles tartomanyban valtozhat, szamos tényez6t6l, kilo-
nosen a reakcio-hdmérséklettdl és a kiindulasi anyagok
jellegétdl fuggben. Altaldban azonban a fentiekben em-
litett elényos reakciokorilmények kozott 30 perc és
20 ora, elénydsebben 1 6ra és 10 6ra kozotti id6 elegen-
ddnek bizonyul.

Azidos modszer

Az azidos modszert ugy hajthatjuk végre, hogy vala-
mely (IIIA) altalanos képletli vegyiiletet vagy észterét
hidrazinnal reagéltatjuk k6zombds olddszerben (pél-
daul dimetil-formamidban) szobahémérsékleten vagy e
koriili h6mérsékleten, majd egy igy kapott aminosav-
hidrazidot azutan a megfelel6 azidszarmazékka alakit-
juk salétromossavval vagy ebbdl leszdrmaztathatd ve-
gyilettel; végiil az igy kapott azidot valamely (II) altala-
nos képletl aminovegyiilettel reagaltatjuk.

Salétromosavbol leszarmaztathat6 és hasznosithatd
vegyiiletekre példaképpen megemlithetiink alkalifém-
nitriteket, igy példaul a natrium-nitritet; és alkil-nitri-
teket, igy példaul az izoamil-nitritet.

A reagaltatast el6nydsen kozombos oldoszer jelenlé-
tében hajtjuk végre. Az e célra alkalmazhatd olddszer
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jellegét illetden nincs megkotés, feltéve hogy az nem
hat hatranyosan a reakciora vagy a kiindulasi anyagok-
ra és legalabb egy bizonyos mértékben képes oldani
azokat. A hasznosithat6 olddszerekre példaképpen meg-
emlithetiink amidokat, kiilondsen zsirsavamidokat, igy
példaul a dimetil-formamidot vagy dimetil-acetamidot;
szulfoxidokat, példaul a dimetil-szulfoxidot; és pirro-
lidonokat, igy példaul a N-metil-pirrolidont. E médszer
két 1épését rendszerint egyetlen reakcidelegyben hajt-
juk végre, a koztitermék elkiilonitése nélkill. A rea-
galtatasokat széles hOmérséklet-tartomanyban végre-
hajthatjuk, a pontos reakcid-hémérséklet nem lényeges.
Altaldban célszeriien az els6 1épést —50 °C és 0 °C ko-
rili hémérsékleten, mig a masodik 1épést —10 °C és
+10 °C kozotti hémérsékleten hajtjuk végre. A rea-
galtatasokhoz sziikséges idg is széles tartomanyban vél-
tozhat, szamos tényez6t6l, killéndsen a reakcio-homér-
séklettSl és a kiindulasi vegyiiletek jellegétdl fuggben.
Altaldban azonban a fentiekben emlitett elényds reak-
cidparaméterek betartdsa mellett az els6 1épés 5 perc és
1 dra, mig a méasodik 1épés 10 ora és 5 nap kozotti idén
beliil végrehajthato.

Reakcioképes észteres modszer

E modszert igy hajtjuk végre, hogy valamely (111A)
altalanos képletli vegyiiletet észterezészerrel reagalta-
tunk, majd az igy kapott reakcioképes észtert egy (IT) al-
talanos képletd aminovegyiilettel reagaltatjuk.

Mindkét reagaltatast el6nydsen kozombds oldo-
szerben hajtjuk végre. Az e célra alkalmazhato oldo-
szer jellegét illetSen nincs megkotés, feltéve, hogy az
nem hat hatranyosan a reakciéra vagy a kiinduldsi
anyagokra, és legalabb egy bizonyos mértékben képes
oldani azokat. Az alkalmazhat6 oldoszerekre példakép-
pen megemlithetiink halogénezett szénhidrogéneket,
kiilonosen halogénezett alifas szénhidrogéneket, pél-
daul a metilén-kloridot vagy kloroformot, étereket, pél-
daul a dietil-étert vagy a tetrahidrofurant; amidokat,
kiilondsen a zsirsavamidokat, példaul a dimetil-forma-
midot vagy a dimetil-acetamidot; és nitrileket, példaul
az acetonitrilt.

A reagéltatashoz célszerlien alkalmazhato észterezd-
szerekre példaképpen megemlithetiink N-hidroxivegyii-
leteket, igy példaul a N-hidroxi-szukcinimidet, 1-hid-
roxi-benztriazolt és N-hidroxi-5-norbornén-2,3-dikar-
boximidet; és diszulfidvegyiileteket, példaul a dipiridil-
diszulfidot. A reakcitképes észter eldallitasara szolgald
reagaltatast elénydsen egy kondenzaloszer, igy példaul
diciklohexil-karbodiimid, karbonil-diimidazol vagy tri-
fenil-foszfin jelenlétében hajtjuk végre.

Ezeket a reagaltatasokat széles homérséklet-tarto-
manyban végrehajthatjuk, a pontos reakcio-hdmérsék-
let nem lényeges. Altalaban célszertien a reakcidképes
észter elBallitasdra szolgald reagaltatast —10 °C és
80 °C koz6tti hémérsékleteken, mig a reakcioképes €sz-
ternek az aminovegyiilettel val6 reagaltatasat szobahd-
mérséklet koriili hémérsékleteken hajtjuk végre. A rea-
galtatisokhoz sziikséges idé is széles tartomanyban val-
tozhat, szdmos tényez6t6l, kiilondsen a reakcio-hémér-
séklettd] és a kiindulasi anyagok jellegétél fiiggen. Al-
taldban azonban a fentickben emlitett elényds reak-
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ciéparaméterek betartdsa mellett 30 perc és 10 6ra ko-
z6tti 1d6 elegenddnek bizonyul.

Vegyes savanhidrides modszer

E modszer soran elGszor eldallitjuk valamelyik
(I11A) altalanos képletli vegyiilet vegyes savanhidrid-
jét, majd ezt reagaltatjuk egy (II) altalanos képletl ami-
novegyiilettel.

A vegyes savanhidrid el$allitasara szolgalo eljarast
végrehajthatjuk Ugy, hogy valamely (IIIA) altalanos
képletii savat egy vegyes savanhidrid képzésére alkal-
mas vegyiilettel, igy példaul egy halogén-szénsav-
(1...4 szénatomos)alkil-észterrel, példaul klér-szén-
sav-etil-észterrel vagy klor-szénsav-izopropil-észter-
rel; egy rovid szénlanci alkanoil-halogeniddel, példaul
pivaloil-kloriddal; vagy egy rovid szénlancu alkil-
vagy diaril-ciano-foszfattal, igy példaul dietil-ciano-
foszfattal vagy difenil-ciano-foszfattal reagaltatunk.
A reagaltatast rendszerint és el6nydsen egy k6z6mbos
olddszerben, példaul a kordbbiakban emlitett halogéne-
zett szénhidrogének, amidok vagy éterek valamelyiké-
ben hajtjuk végre.

A reagaltatast elGnydsen egy szerves amin, igy pél-
daul trietil-amin vagy N-metil-morfolin jelenlétében
hajtjuk végre.

A reagiéltatast széles h6mérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcio-hémérséklet nem 1¢é-
nyeges. Altaldban célszerfien —10 °C és 50 °C kozotti
hémérsékleteken dolgozunk. A reagaltatashoz sziiksé-
ges 1dG is széles tartomanyban valtozhat, szamos ténye-
z6t81, kiildndsen a reakcid-hémérséklettdl és a kiindula-
si anyagok jellegétdl fiiggben. Altalaban azonban a fen-
tickben emlitett elényds reakcioparaméterek betartdsa
mellett 30 perc és 20 6ra kozotti id6 rendszerint elegen-
dének bizonyul.

Az igy kapott vegyes savanhidridet ezutdn egy (II)
altalanos képletii aminovegyiilettel reagaltatjuk el6nyd-
sen egy inert oldoszerben (példaul a kordbban emlitett
amidok vagy éterek valamelyikében), a korabban emli-
tett szerves aminok valamelyikének jelenlétében, 0 °C
és 80 °C kozotti hdmérsékleteken, rendszerint
1...24 6ras reakcididdvel.

Ezt a reagaltatast ugy is végrehajthatjuk, hogy egy-
idejiileg reagaltatunk valamely (IIIA) altalanos képle-
td vegylletet, valamely (II) 4ltalanos képletii vegyiile-
tet és egy vegyes savanhidrid képzésére alkalmas ve-
gyuletet.

Kondenzacios modszer

A kondenziciés mddszert Ggy hajthatjuk végre,
hogy valamely (IIIA) altalanos képletd vegyiiletet koz-
vetleniil reagaltatunk valamely (II) dltalanos képletii
aminovegyiilettel egy kondenzaloszer, igy példaul
diciklohexil-karbodiimid, karbonil-diimidazol vagy 1-
metil-2-klor-piridinium-jodid és trietil-amin alkotta
komplex jelenlétében. A reagaltatast a fentiekben emli-
tett reakcioképes észteres modszerrel azonos médon
hajthatjuk végre.

Az R3 helyén R32 helyettesit6t — ennek jelentése R3
jelentésén beliil szubsztitudlt vagy szubsztitualatlan
alkilcsoport vagy alkenilcsoport — hordozo (I) éltala-
nos képletd vegyiiletek, azaz az (IB) altalanos képlet(
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vegyiiletek ugy is eldallithatok, hogy egy, R3 helyén
hidrogénatomot hordozoé (I) altalanos képletli vegyiile-
tet, azaz egy (I1A) dltalanos képletii vegyiiletet valamely
(1IB) altalanos képletii vegyiilettel — a képletben R3 je-
lentése a korabban megadott, mig X jelentése halogén-
atom, elénydsen klor-, brom- vagy jodatom — reagal-
tatunk. A reagaltatast a (B) reakcidvazlatban mutatjuk
be. Ebben a reakcidvazlatban R1, R2, R3, R34, X, a3
¢és y—9 jelentése a korabban megadott.

A reagaltatast rendszerint és elénydsen kozombos
oldészerben egy bazis jelenlétében hajtjuk végre.

E célra bazisként alkalmazhatunk alkalifém-hidri-
deket, példaul nétrium-hidridet vagy kalium-hidridet;
alkalifém-alkoholatokat, példaul natrium-metilatot, nat-
rium-etilatot vagy kalium-terc-butilatot; alkalifém-hid-
roxidokat, példaul natrium-hidroxidot vagy kalium-hid-
roxidot; és alkéalifém-karbonatot, példaul litium-karbo-
natot, natrium-karbonatot vagy kalium-karbonatot.
Ezek kozill elényosnek tartjuk az alkalifém-hidridek
hasznalatat.

Az e célra alkalmazhat6 oldoszer jellegét illetGen
nincs megkatés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a
reakcidra vagy a kiindulasi anyagokra, és legalabb egy
bizonyos mértékben képes oldani azokat. Az alkalmaz-
hat6 oldészerekre példaképpen megemlithetjiik a vizet;
alkoholokat, példaul a metanolt vagy az etanolt; étere-
ket, példaul a dietil-étert vagy tetrahidrofurant; aromas
szénhidrogéneket, példaul a benzolt, toluolt vagy xilolt;
halogénezett szénhidrogéneket, kiilonésen halogéne-
zett alifds szénhidrogéneket, példaul a metilén-kloridot
vagy a kloroformot; ketonokat, példaul az acetont vagy
metil-etil-ketont; amidokat, kiiléndsen zsirsavamido-
kat, példaul a dimetil-formamidot, dimetil-acetamidot,
vagy hexametil-foszforsav-triamidot; szulfoxidokat,
példaul a dimetil-szulfoxidot; és az emlitett oldoszerek
koziil ketté vagy tobb elegyeit. Elényosnek tartjuk az
amidok hasznalatat. Kivant esetben hasznalhatunk egy
szerves oldoszerbdl és vizbdl all6 olddszerelegyet is;
egy ilyen kétfazisi reakcidét végrehajthatunk egy
ammoniumso, példaul tetrabutil-ammonium-hidrogén-
szulfit jelenlétében.

A reagéltatast széles h6mérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcié-hdmérséklet nem 1é-
nyeges. Altalaban célszertien —50 °C és +150 °C, eld-
nyosen —10 °C és +100 °C kozotti hdmérsékleteken
dolgozunk. A reagaltatashoz sziikséges id0 is széles tar-
toméanyban valtozhat, szamos tényez6tdl, kiilondsen a
reakcio-hémérséklettdl és a kiindulasi anyagok jellegé-
t31 fiiggen. Altaldban azonban a fentiekben emlitett
elonyos reakcioparaméterek betartasa mellett 30 perc
€s 24 6ra, eldnyosebben 1 6ra és 10 ora kozotti id6 rend-
szerint elegend6nek bizonyul.

A kiindulasi anyagként hasznalt (IIIA) altalanos
képletii vegyiiletek ismert vegyiiletek, vagy ismert mod-
szerekkel, példaul a J. Med. Chem., 27, 1690 (1984)
vagy J. Med. Chem., 29, 2298 (1986) szakirodalmi he-
lyen ismertetett modszerrel eléallithatok.

A (II) altalanos képletil kiindulasi vegyiiletek is is-
mert vegyiiletek vagy ismert médon eldallithatok, pél-
daul a kovetkezOkben felsorolt szakirodalmi publika-
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ciok valamelyikében ismertetett modon: Synthesis,
593 (1976); J. Org. Chem., 36, 305 (1971); Angew.
Chem., 82, 138 (1970); Synthesis, 24 (1978); Synthetic
Commun., 18, 777 (1988); Synthetic Commun., 18,
783 (1988); Organic Reaction, 3, 337 (1946); Org.
Synthesis, 51, 48; Tetrahedron, 30, 2151 (1974); és
J. Org. Chem., 37, 188 (1972).

Az (IC) altalanos keépletii vegyiiletek, azaz 1,2-
kotésként kettds kotést tartalmazo (1) altalanos képletd
vegyiiletek el8allithatok ugy, hogy a (C) reakciovaz-
latban bemutatott médon valamely (Ib) dltalanos képle-
ti vegyiiletet — ebben a képletben az 1,2-kétés egysze-
res kotés — dehidrogénezésnek vetiink alad a kovetke-
zO8kben ismertetésre keriilé négyféle modszer barmelyi-
kével.

(1) 2,3-Diklor-5,6-diciano-p-benzokinonnal végzett

dehidrogénezés

Valamely (Ib) altalanos képletli vegyiilet és 2,3-
diklér-5,6-diciano-p-benzokinon reagaltatisat kzom-
bos olddszerben egy szililezGszer jelenlétében hajtjuk
végre. Az alkalmazhaté szililezészerekre a kovetkezd
példakat emlithetjiik :

bisz[(tri-1...4 szénatomos alkil)-szilil]-karbonsav-
amidok, példaul

N,O-bisz(trimetil-szilil)-acetamid;

N,O-bisz(trietil-szilil}-acetamid;

N,O-bisz(tripropil-szilil)-acetamid;

N,O-bisz(tributil-szilil)-acetamid;

N,O-bisz(trimetil-szilil)-trifluor-acetamid,

N,O-bisz(trietil-szilil)-trifluor-acetamid,

N,O-bisz(tripropil-szilil)-trifluor-acetamid,

N,O-bisz(tributil-szilil)-trifluor-acetamid;

N,O-bisz(trimetil-szilil)-pentafluor-propionil-amid;

N,O-bisz(trietil-szilil)-pentafluor-propionil-amid;

N,O-bisz(tripropil-szilil)-pentafluor-propionil-
amid,;

N,O-bisz(tributil-szilil)-pentafluor-propionil-amid;

N,O-bisz(trimetil-szilil)-triklor-acetamid;

N,O-bisz(trietil-szilil)-triklor-acetamid,;

N,O-bisz(tripropil-szilil)-triklor-acetamid; és

N,O-bisz(tributil-szilil)-triklor-acetamid,;

elénydsen

N,O-bisz(trimetil-szilil)-trifluor-acetamid,

N,O-bisz(trietil-szilil)-trifluor-acetamid;

N,O-bisz(trimetil-szilil)-pentafluor-propionil -

amid; és

N,O-bisz(trietil-szilil)-pentafluor-propionil-amid; és
kiilondsen elényosen

N,O-bisz(trimetil-szilil)-trifluor-acetamid; és

N,O-bisz(trietil-szilil)-trifluor-acetamid.

A reagaltatashoz alkalmazhato oldoszer jellegét ille-
t6en nincs megkotés, feltéve, hogy az nem hat hatranyo-
san a reakciora vagy a kiinduldsi anyagokra és legalabb
egy bizonyos mértékben képes oldani azokat. Az alkal-
mazhato oldoszerekre példaképpen megemlithetiink éte-
reket, igy példaul a dietil-étert, tetrahidrofurant vagy
dioxant; alifds vagy aromas szénhidrogéneket, példaul
a hexant, benzolt, toluolt, xilolt vagy ciklohexant; és ali-
fas szénhidrogéneket, kiilondsen halogénezett alifds
szénhidrogéneket, igy példaul a metilén-kloridot, kloro-
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formot vagy szén-tetrakloridot. Ezek koziil elényosnek
tartjuk az éterek hasznalatat.

A reagaltatast széles h6mérséklet-tartomanyban vég-
rehajthatjuk, a pontos reakcio-hdmérséklet nem lénye-
ges. Altalaban célszertien 0 °C és 150 °C, elénydsen
szobahémérseklet és 120 °C kozotti hdmérsékleteken
dolgozunk. A reagaltatashoz sziikséges idd is széles tar-
tomanyban véltozhat, szamos tényez6tdl, kiilonosen a
reakcio-hémérséklettSl és a kiinduldsi anyagok jellegé-
tdl fiiggben. A fentiekben emlitett elényds reakcidpara-
méterek betartdsa mellett altaldban 1 6ra és 24 ora, eld-
nybsen 3 o6ra és 20 o6ra kozotti id6 elegenddnek bi-
zonyul.

(2) Benzol-szelénsavanhidriddel végzett dehidrogé-

nezés

Az (Ib) altalanos képletl vegyiiletek oxidalasat vég-
rehajthatjuk k6z6mbds oldoszerben benzol-szelénsav-
anhidriddel.

A reagéltatdshoz hasznalhatd kozombos oldoszer
jellegét illet6en nincs megkotés, feltéve, hogy az nem
hat hatrdnyosan a reakciora vagy a kiindulasi anyagok-
ra, és legalabb egy bizonyos mértékben képes oldani
azokat. Az alkalmazhatd olddszerekre példaképpen
megemlithetiink aromas szénhidrogéneket és halogéne-
zett aromas szénhidrogéneket, példaul a benzolt, to-
luolt, xilolt, klor-benzolt vagy a diklér-benzolt; dialkil-
amidokat, példaul a dimetil-formamidot vagy dimetil-
acetamidot; és dialkil-szulfidokat, példaul a dimetil-
szulfidot. Ezek koziil eldnyosnek tartjuk az aromds
szénhidrogének hasznalatat.

A reagéltatast széles hOmérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcio-hémérséklet nem 1é-
nyeges. Altaliban célszertien 50 °C és 250 °C, el6nyo-
sen 100 °C és 200 °C kozotti hémérsékleteken dolgo-
zunk. A reagaltatdshoz sziikséges id6 is széles tarto-
manyban valtozhat, szdmos tényez6tsl, kiilondsen a
reakcid-hémérséklettdl és a kiindulasi anyagok jellegé-
t6] fiiggen. Altalaban azonban a fentiekben emlitett
elényos reakcidoparaméterek betartisa mellett 1 ora és
24 6ra, el6nydsen 2 6ra és 10 ora kozétti id6 elegendd-
nek bizonyul.

(3) Deszulfinilezés

Ezt harom 1épésben hajtjuk végre:

(i) (Ib) altalanos képletii vegyiilet diaril-diszulfid-

dal valo reagéltatisa

Ezt a reagaltatast kozombds oldoszerben egy bazis
jelenlétében hajtjuk végre.

A célszerlien alkalmazhat6 diaril-diszulfidokra pél-
daképpen megemlithetjiik a difenil-diszulfidot, ditolil-
diszulfidot, di-p-klér-fenil-diszulfidot, di-p-metoxi-fe-
nil-diszulfidot és a dinaftil-diszulfidot, eldnytsen a di-
fenil-diszulfidot.

Az alkalmazhat6 bazisokra példaképpen megemlit-
hetiink a dialkil-littum-amidokat, példaul a diizopropil-
litium-amidot, diciklohexil-litium-amidot vagy izopro-
pil-ciklohexil-litium-amidot, elénydsen a diizopropil-li-
tium-amidot.

A reagiltatashoz hasznélhaté oldoszer jellegét ille-
téen nincs megkotés, feltéve hogy az nem hat hatranyo-
san a reakciora vagy a kiindulasi anyagokra, és legalabb
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egy bizonyos mértékben képes oldani azokat. Az alkal-
mazhat6 oldoszerekre példaképpen megemlithetiink éte-
reket, példaul a dietil-étert, tetrahidrofurant vagy dio-
xant; és alifds vagy aromds szénhidrogéneket, példaul a
hexant, benzolt, toluolt, xilolt vagy a ciklohexant. Ezek
koziil elényosnek tartjuk az éterek hasznalatat.

A reagaltatast széles homérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcio-hémérséklet nem 1é-
nyeges. Altaldban célszerien —78 °C és +50 °C, els-
nydsen —30 °C és szobahdmérséklet kozotti hdmérsék-
leteken dolgozhatunk. A reagaltatashoz szikséges id6
is széles tartomanyban valtozhat, szamos tényez6tdl,
kiilondsen a reakcid-hémérséklettdl és a kiindulasi
anyagok jellegétl fiiggen. Altalaban azonban a fen-
tiekben emlitett elényds reakcioparaméterek betartasa
mellett 1 6ra és 24 6ra kozotti id6, elényosen 3 oOra és
20 ora kozotti 1d6 elegenddnek bizonyul.

(i1) A szulfid oxidalasa

Az (1) lépésben ismertetett modon eldallitott szulfid
oxidalasat kozombos olddszerben, oxidaloszer jelenlé-
tében hajtjuk végre.

Az alkalmazhato oxidaloszerekre példaképpen meg-
emlithetiink persavakat, igy példaul a perecetsavat, per-
benzoesavat, pertoluolkarbonsavat vagy a 3-klor-per-
benzoesavat; és alkalifém-perhalogenétokat, példaul a
natrium-perkloratot, kalium-perkloratot, natrium-per-
bromatot, litium-perjodatot, natrium-perjodatot vagy a
kalium-perjodatot. Ezek koziil elénydsnek tartjuk a per-
benzoesav, 3-klor-perbenzoesav, natrium-perjodat és a
kalium-perjodat hasznalatat.

Az alkalmazhaté olddszer jellegét illetGen nincs
megkétés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a reak-
cidra vagy a kiindulasi anyagokra, és legalabb egy bizo-
nyos mértékben képes oldani azokat. Az alkalmazhat6
oldoszerekre példaképpen megemlithetiink alkoholo-
kat, igy példaul a metanolt, etanolt, propanolt vagy
butanolt; alifas vagy aromdas szénhidrogéneket, példaul
a hexant, benzolt, toluolt, xilolt vagy ciklohexant; és ha-
logénezett szénhidrogéneket, kiilondsen a halogénezett
alifas szénhidrogéneket, példaul a metilén-kloridot, a
kloroformot vagy a szén-tetrakloridot. Ezek koziil €l6-
nyosnek tartjuk az alkoholok hasznalatat.

A reagaltatést széles h6mérséklet-tartomanyban vég-
rehajthatjuk, a pontos reakcio-hémeérséklet nem lénye-
ges. Altalaban célszertien —20 °C és +50 °C, elénydsen
0 °C és szobahSmeérséklet kozottt hdmérsékleteken dol-
gozhatunk. A reakci6id6 is széles tartomanyban valtoz-
hat, szamos tényezGtél, kiilondsen a reakcid-hdmérsék-
lett6] és a kiinduldsi anyagok jellegét6l fiiggben. A fen-
tiekben emlitett elonyds reakcioparaméterek betartasa
mellett azonban rendszerint 1 6ra és 24 ora, el6ny6sen
3 ora és 20 ora kozotti id6 elegendBnek bizonyul.

(iii) Deszulfinilezés

Ezt a reagaltatast gy hajtjuk végre, hogy a fenti (ii)
1épésben kapott S-oxidot k6zombds oldoszerben, szer-
ves bazis jelenlétében melegitjiik.

Az e célra hasznalhaté olddszer jellegét illetéen
nincs megkotés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a
reakciora vagy a kiindulasi anyagokra és legalabb egy
bizonyos mértékben képes oldani azokat. Az alkalmaz-
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hat6é olddszerekre példaképpen megemlithetiink aro-
mas szénhidrogéneket és halogénezett aromas szénhid-
rogéneket, példaul a benzolt, toluolt, xilolt vagy a klor-
benzolt; dialkil-amidokat, példaul a dimetil-formami-
dot vagy a dimetil-acetamidot; és dialkil-szulfoxidokat,
példaul a dimetil-szulfoxidot. Ezek koziil elénydsnek
tartjuk az aromas szénhidrogének és a halogénezett aro-
mas szénhidrogének hasznalatat.

A reagaltatdshoz hasznalhaté bazisokra példakép-
pen utalhatunk a késGbbiekben ismertetésre keriils (4)
(1) 1épésben felsoroltakra.

A reagaltatast széles homérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcio-h6mérséklet nem 1é-
nyeges. Altalaban célszertien 50 °C és 250 °C, el6nyo-
sen 100 °C és 200 °C kozotti hmérsékleten dolgo-
zunk. A reagaltatashoz szilkséges id§ is széles tarto-
manyban valtozhat, szdmos tényez6tdl, kiillondsen a
reakcio-hdmérséklettdl és a kiindulasi anyagok jellegé-
t6] fiiggGen. Altalaban azonban a fentiekben emlitett
el6nyos reakcioparaméterek betartasa mellett rendsze-
rint 1 6ra és 24 ora, el6nydsen 3 ora és 20 Ora kozotti
1d6 elegenddnek bizonyul.

(4) Hidrogén-bromidos médszer

Ezt a kovetkezd négy lépésben hajtjuk végre:

(1) Az (Ib) altalanos képleti vegyiiletek egy oxalil-

halogeniddel valo reagaltatasa

A reagaltatast kdzombos olddszerben és szerves ba-
zis jelenlétében hajtjuk végre.

Az alkalmazhaté oxalil-halogenidekre példaképpen
megemlithetjikk az oxalil-kloridot és az oxalil-bromi-
dot. Ezek koziil az oxalil-klorid hasznalata elényds.

Az alkalmazhat6 szerves bazisokra példaképpen
megemlithetjiik a trietil-amint, dietil-anilint, piridint, 4-
(dimetil-amino)-piridint, 1,5-diaza-biciklo[4.3.0]non-
ént (DBN) és az 1,8-diaza-biciklo[5.4.0Jundec-7-ént
(DBU), ezek koziil elonydsnek tartjuk a trietil-amint,
dietil-anilint vagy a piridint.

A reagaltatashoz hasznalt olddszer jellegét illetGen
nincs megkotés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a
reakcidra vagy a kiindulasi anyagokra és legalabb egy
bizonyos mértékben képes oldani azokat. Az alkalmaz-
hat6 olddszerekre példaképpen megemlithetiink étere-
ket, példaul a dietil-étert, tetrahidrofurant vagy dioxant;
alifas vagy aromas szénhidrogéneket, példaul a hexant,
benzolt, toluolt, xilolt vagy ciklohexant és halogénezett
szénhidrogéneket, kiilondsen halogénezett alifas szén-
hidrogéneket, példaul a metilén-kloridot, kloroformot
vagy szén-tetrakloridot. Ezek koziil elényosen étereket
hasznalunk.

A reagaltatast széles homérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcio-hémérséklet nem lé-
nyeges. Altalaban célszertien —20 °C és +100 °C, el-
nyosen 0 °C és szobahémérséklet kozotti hémérséklete-
ken dolgozhatunk. A reagaltatashoz sziikséges id6 i1s
széles tartomanyban valtozhat, szamos tényez6tdl, kiilo-
ndsen a reakcié-hdmérséklettdl és a kiindulasi anyagok
jellegétdl fiiggden. Altaliban azonban az emlitett el6-
nyos reakcioparaméterek betartisa mellett 30 perc és
10 ora, elénydsen 1 ora és 5 Ora kozotti 1d6 rendszerint
elegenddnek bizonyul.
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(i1) Az oxalat bromozésa

A fenti (i) [épésben ismertetett modon kapott oxalat
bromozasat kozombos oldoszerben brom hasznalatival
hajtjuk végre.

A reagaltatashoz hasznéalhatd oldészer jellegét ille-
t6en nincs megkotés, feltéve, hogy az nem hat hatranyo-
san a reakcidra vagy a kiindulasi anyagokra, és legalabb
egy bizonyos mértékben képes oldani azokat. Az alkal-
mazhato olddszerekre példaképpen megemlithetiink éte-
reket, példaul a dietil-étert, tetrahidrofurant vagy di-
oxant; alifas vagy aromas szénhidrogéneket, példaul a
hexant, benzolt, toluolt, xilolt vagy ciklohexant; és halo-
génezett szénhidrogéneket, kiilondsen halogénezett ali-
fas szénhidrogéneket, példaul a metilén-kloridot, kloro-
formot vagy szén-tetrakloridot. Ezek koziil elénydsnek
tartjuk a halogénezett szénhidrogének hasznalatit.

A reagaltatast széles hdmérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcio-hémérséklet nem Ié-
nyeges. Altalaban célszerien —20 °C és +50 °C, els-
ny6sen 0 °C és szobah8mérséklet kozotti hdmérséklete-
ken dolgozhatunk. A reagaltatashoz sziikséges id6 is
széles tartomanyban valtozhat, szamos tényez6t6l, kiilo-
ndsen a reakcio-hémérséklettdl és a kiindulasi anyagok
jellegétdl fuggden. A fentiekben emlitett elényos reak-
cidparaméterek betartisa mellett azonban &ltalaban
30 perc és 24 6ra, el6nyosen 1 6ra és 10 6ra kozotti id6
rendszerint elegendének bizonyul.

(11i) Dezoxalilezés

A reagaltatast k6zombos oldoszerben etilén-diamin
jelenlétében hajtjuk végre.

Az alkalmazhato oldoszer jellegét illetéen nincs
megkotés, feltéve, hogy az nem hat hatrdnyosan a reak-
cidra vagy a kiindulasi anyagokra, és legalabb egy bizo-
nyos mértékben képes oldani azokat. Az alkalmazhato
oldészerekre példaképpen megemlithetiink étereket,
példaul a dietil-étert, tetrahidrofurant vagy dioxant; ali-
fas vagy aromds szénhidrogéneket, példaul a hexant,
benzolt, toluolt, xilolt vagy ciklohexant; és halogéne-
zett szénhidrogéneket, példaul a metilén-kloridot, kloro-
formot vagy szén-tetrakloridot. Ezek koziil elénydsnek
tartjuk az éterek hasznalatat.

A reagaltatast széles h6émérséklet-tartomanyban
végrehajthatjuk, a pontos reakcid-hémeérséklet nem 1é-
nyeges. Altalaban célszertien 0 °C és 200 °C, elénys-
sen szobahémérséklet és 100 °C kozotti hdmérséklete-
ken dolgozhatunk. A reakcididé is széles tartomanyban
valtozhat, szamos tényez6t6l, kiilonosen a reakcid-hé-
mérséklettd]l és a kiinduldsi anyagok jellegétdl fiig-
gben. Altaldban azonban a fentickben emlitett elényds
reakcioparaméterek betartasa mellett 30 perc és 24 o6ra,
elénydsen 1 6ra és 10 6ra kozotti id6 rendszerint elegen-
dének bizonyul.

(iv) Dehidrobromozas

A fenti (ii1) 1épésben ismertetett modon kapott bro-
mid dehidrobromozasat kozombos oldoszerben, egy
szerves bazis jelenlétében hajtjuk végre.

Az alkalmazhaté szerves bazisokra példaképpen
megemnlithetjiik a trietil-amint, dietil-anilint, piridint, 4-
(dimetil-amino)-piridint, DBN-t és DBU-t, az utobbi
kett6t elénydsnek tartjuk.
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A reagaltatashoz hasznélt olddszer jellegét illetGen
nincs megkoteés, feltéve, hogy az nem hat hatranyosan a
reakcidra vagy a kiinduldsi anyagokra, és képes leg-
alabb egy bizonyos mértékben oldani azokat. Az alkal-
mazhat6 oldoszerekre példaképpen megemlithetiink éte-
reket, példaul a dietil-étert, tetrahidrofurant vagy di-
oxant; alifas vagy aromas szénhidrogéneket, példaul a
hexant, benzolt, toluolt, xilolt vagy ciklohexant; és halo-
génezett szénhidrogéneket, kilonosen halogénezett ali-
fas szénhidrogéneket, példaul a metilén-kloridot, kloro-
formot vagy szén-tetrakloridot. Ezek koziil elény6snek
tartjuk az éterek vagy a szénhidrogének hasznalatat.

A reagaltatast széles hémérséklet-tartomanyban vég-
rehajthatjuk, a pontos reakcio-hémérséklet nem lénye-
ges. Altalaban célszertien —20 °C és +100 °C, elényo-
sen 0 °C és 50 °C kozotti hémérsékleteken dolgozha-
tunk. A reakci6ido is széles tartomanyban valtozhat, sza-
mos tényez6tdl, kiildndsen a reakcio-hémérséklettdl és
a kiindulési anyagok jellegétél fiiggden. Altaldban azon-
ban a fentiekben emlitett el6nyos reakcidparaméterek be-
tartdsa mellett 30 perc és 10 ora, elényosen 1 ora és
5 éra kozotti idS rendszerint elegendSnek bizonyul.

Mindegyik reakciolépés befejez6dése utan a kivant
terméket a reakcidelegyb6l hagyomanyos modszerek-
kel kiilonithetjiik el. fgy példaul egy célszerden alkal-
mazhat6 elkiilonitési modszer abban 4ll, hogy a reak-
cioelegyet semlegesitjiik, az esetleg jelen 1évé oldhatat-
lan részt kisz(rjiik, a sziirletb8] az oldoszert ledesztillal-
juk, és a kivalt kristalyokat szlréssel elkiilonitjik. Egy
masik elkiilonitési modszer abban all, hogy a reakcio-
elegyet vizzel higitjuk, a kapott vizes elegyet vizzel
nem elegyed0 szerves olddszerrel extrahaljuk, végil a
szerves oldoszert ledesztillaljuk. Kivant esetben egy
igy kapott termék hagyomanyos mddon tovabb tisztitha-
t6, példaul atkristalyositassal, atcsapatdssal vagy kiilon-
b6z6 kromatografias modszerekkel, kiilonosen oszlop-
kromatografélassal.

A taldlmany szerinti azaszteroidszdrmazékoknak a
tesztoszteron-So-reduktaz aktivitasanak gatlasaban ki-
fejezetten jO hatasuk van, ugyanakkor toxicitasuk ala-
csony. Igy a diilmirigytiltengés kezelésére és megel6zé-
sére j0 eredményekkel hasznosithatok.

E célra kivant esetben a taldlméany szerinti vegyiile-
teket mas hatoanyagokkal és/vagy a gyogyszergyartas-
ban szokasosan hasznalt hordozo- és/vagy egyéb segéd-
anyagokkal gyogyészati készitményekké alakithatjuk.
Alternativ moédon beadhatjuk a talalmény szerinti ve-
gyiileteket 6nmagukban is. A konkrét esetben hasznalt
gyogyaszati készitmény formaja természetesen szamos
tényez6tol, igy a beadas tervezett modjatol fugg, de pél-
daul oralis beadas esetén készithetiink porokat, szem-
csés készitményeket, szirupokat, tablettdkat vagy kap-
szuldkat. Parenteralis beadéasra készithetiink injekcids
készitményeket, kipokat vagy inhaldlasra alkalmas ké-
szitményeket. Ezeket a készitményeket szokasos mo-
don allithatjuk el6 olyan adalékanyagok alkalmazasa-
val, mint példaul a hordozdanyagok, kotGanyagok, szét-
esést elGsegitd anyagok, csusztatdéanyagok, stabilizato-
rok és az izesitGszerek. Bar a konkrét esetben alkalma-
zott dézis szamos tényez6tol, igy példaul a beteg szimp-

5

tomaitol és koratol, a megbetegedés vagy rendellenes-
ség jellegétdl és sulyossagatol, tovabba a beadas modja-
tol figg, felnbtt esetén oralis beadasnal ez a dézis rend-
szerint naponta 1 mg és 1000 mg kozott valtozik. A ve-
gyiiletek beadhatok egyetlen dézisban vagy osztott do-
zisban, példaul naponta kétszer vagy hdromszor.

A talalmany szerinti vegyiiletek elGallitasat a kovet-
kez6 példakban, mig egyes kiindulasi anyagok eldallita-
sat az ismertetésre keriild referenciapéldakban mutat-
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1. példa

N-(Difenil-metil)-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-17p-

karboxamid

5 ml vizmentes metilén-kloridhoz a megadott sor-
rendben 100 mg 3-oxo-4-aza-Sa-androsztan-17f-
karbonsavat, 100 ul difenil-metil-amint, 75 pl dietil-

ciano-foszfatot és 100 pl trietil-amint adunk, majd a

reakcioelegyet keverés kozben, szobah6mérsékleten egy

éjszakan at allni hagyjuk. Ezt kdvetGen a reakcioelegyet

100 m! metilén-kloriddal higitjuk, majd egymas utan

1 N vizes sosavoldattal, vizzel, vizes natrium-hidrogén-

karbonat-oldattal és telitett vizes natrium-klorid-oldattal

mossuk, vizmentes magnézium-szulfat folott szaritjuk,
és csOkkentett nyomason bepéroljuk. A kapott maradé-

kot oszlopkromatografias tisztitasnak vetjik ald 15 g

szilikagélen. Aceton és metilén-klorid 1:9 és 1:1 térfo-

gataranyu elegyeivel végzett gradienselualas eredménye-
képpen 137 mg mennyiségben a cim szerinti vegyiiletet
kapjuk.

NMR-spektrum (CDCl;), o, ppm: 0,67 (3H,
szingulett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70—2,00 (15H,
multiplett), 2,15-2,30 (3H, multiplett), 2,37-2,47
(2ZH, multiplett), 3,03 (1H, dublettek dublettje,
J=10 és 5 Hz), 5,46 (1H, széles), 5,88 (1H, dublett,
J=9 Hz), 6,28 (1H, dublett, J=9 Hz), 7,20-7,38
(10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1 3288, 2935, 2868, 1664,
1521, 1493, 1448, 1226, 733, 698.

2. példa

N-(1,1-Difenil-etil)-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-

17B-karboxamid

5 ml vizmentes acetonitrilben feloldunk 150 mg 3-
oxo0-4-aza-5a-androsztan-173-karbonsavat, 250 ul 1,1-
difenil-etil-amint, 150 mg 2-klor-1-metil-piridinium-jo-
didot és 150 pl trietil-amint, majd az igy kapott oldatot
visszafolyatd hiitd alkalmazésaval 3 oran at melegitjiik.
Ezt kdvetGen a reakcidelegyet 100 ml metilén-kloriddal
higitjuk, majd egymas utan 1 N vizes sosavoldattal, viz-
zel, vizes natrium-hidrogén-szulfat-oldattal és telitett vi-
zes natrium-klorid-oldattal mossuk, vizmentes magné-
zium-szulfat f6l6tt szaritjuk, és az oldoszert csokkentett
nyomadson ledesztillaljuk. A kapott maradékot 15 g szili-
kagélen oszlopkromatografias tisztitisnak vetjik ala.
Aceton és metilén-klorid 1:9 és 1:1 térfogataranyu ele-
gyeivel végzett gradienseludlas eredményeképpen
165 mg mennyiségben a cim szernti vegyiiletet kapjuk.
NMR-spektrum (CDCl3), 6, ppm: 0,70 (3H, szingu-

lett), 0,90 (3H, szingulett), 2,20 (3H, szingulett),
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0,70-2,25 (17H, multiplett), 2,35-2,50 (3H, mul-
tiplett), 3,05 (1H, dublettek dublettje, J=10 és
5 Hz), 5,44 (1H, széles), 5,98 (1H, széles),
7,20—-7,40 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-i: 3300, 2937, 2869,
1665, 1491, 1446, 1360, 1226, 762, 699.

3. példa

N-(1,2-Difenil-etil)-3-oxo-4-aza-5a-androsztin-

17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiilet az 1. példiban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithaté el6 91%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17p3-karbonsavat
1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCLy), 8, ppm: 0,48 és 0,50 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,88 és 0,89 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,7-2,2 (18H, mul-
tiplett), 2,35-2,47 (2H, multiplett), 2,97-3,30 (3H,
multiplett), 5,20-5,60 (3H, multiplett), 7,02-7,37
(10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,,, cm-!: 3300, 2935, 1664,
1525, 1495, 1358, 1307, 1227, 755, 698.

4. példa

N,N-Dibenzil-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-173-

karboxamid

A cim szerinti vegyiilet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithatd el6 79%-os ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-5o-androsztan-173-karbonsavat

N,N-dibenzil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,89 (3H, szin-
gulett), 0,91 (3H, szingulett), 0,7-1,9 (17H, multip-
lett), 2,3-2,5 (2H, multiplett), 2,73 (1H, triplett,
J=8 Hz), 3,03 (1H, dublettek dublettje, J=10 és
5 Hz), 3,73 (1H, dublett, J=15 Hz), 4,16 (1H, dub-
lett, J=16 Hz), 4,91 (1H, dublett, J=16 Hz),
5,40 (1H, széles), 5,45 (1H, dublett, J=15 Hz),
7,20-7,32 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,, cm~1: 3196, 2933, 1669,
1633, 1444, 1359, 1306, 1218, 755, 703.

5. példa

N-(2,2-Difenil-etil)-3-oxo-4-aza-50-androsztan-

17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 81%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5a-androsztan-1783-karbonsavat
2,2-difenil-etil-aminnal reagéltatva.

NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,54 (3H, szin-
gulett), 0,88 (3H, szingulett), 0,63-2,20 (17H,
multiplett), 2,36-2,54 (2H, multiplett), 3,00 (1H,
dublettek dublettje, J=11 és 5 Hz), 3,48 (1H,
dublett, J=5 Hz), 3,74 (1H, dublettek kettls
dublettje, J=15, 10 és 5 Hz), 4,07 (1H, dublettek
kettds dublettje, J=15, 10 és 5 Hz), 4,21 (1H,
triplett, J=10 Hz), 5,20 (1H, széles triplett,
J=5 Hz), 5,42 (1H, széles), 7,18-7,37 (10H, mul-
tiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3282, 3189, 2934,
1662, 1494, 1449, 1357, 1229, 735, 701.
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6. példa
N-(3,3-Difenil-propil)-3-oxo-4-aza-5a.-androsztan-
17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 95%-os ho-
zammal, 3-o0xo-4-aza-5a-androsztan-1783-karbonsavat
3,3-difenil-propil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,66 (3H,
szingulett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70-2,20 (18H,
multiplett), 2,22—-2 .34 (2H, multiplett), 2,36-2,47
(2H, multiplett), 3,05 (1H, dublettek dublettje,
J=10 és 5 Hz), 3,25 (2H, multiplett), 3,96 (1H,
triplett, J=8 Hz), 3,96 (1H, triplett, J=8 Hz),
5,20 (1H, széles triplett, J=6 Hz), 5,47 (1H, széles),
7,13-7,35 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!': 3305, 2935, 2869,
1662, 1532, 1449, 1359, 1307, 1227, 750, 701.

7. példa

N-(Difenil-metil)-3-oxo-4-aza-50-androszt-1-én-

17B-karboxamid

A cim szerinti vegyliletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld moédon allithatjuk elé 54%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-50-androszt-1-én-17-karbonsa-
vat difenil-metil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,69 (3H, szin-
gulett), 0,97 (3H, szingulett), 0,80-2,30 (16H,
multiplett), 3,31 (1H, triplett, J=10 Hz), 5,30 (1H,
széles), 5,80 (1H, dublett, J=9 Hz), 5,89 (1H, dub-
lett, J=8 Hz), 6,28 (1H, dublett, J=8 Hz),
6,77 (1H, dublett, J=9 Hz), 7,10-7,40 (10H, mul-
tiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1l:
1518, 1493, 1448, 698.

2935, 1676, 1600,

8. példa
N-(1,2-Difenil-etil)-3-0xo0-4-aza-5o.-androszt-1-én-
17B-karboxamid
A cim szerinti vegyuletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 87%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat 1,2-difenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,47 és 0,51 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,93 és 0,95 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,90-2,20 (16H,
multiplett), 2,95-3,20 (2H, multiplett), 3,30 (1H,
triplett, J=9 Hz), 5,10-5,40 (2H, multiplett),
5,49 és 5,58 (0sszesen 1H, mindegyik dublett,
J=8 Hz), 5,80 (1H, multiplett), 6,78 (1H, multip-
lett), 7,00—7,40 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2968, 2937, 1675,
1601, 1525, 1495, 1452, 816, 698.

9. példa

N,N-Dibenzil-3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17[3-

karboxamid

A cim szerinti vegyuletet az 1. példiban ismertetett
modszerhez hasonld médon allithatjuk el6 58%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat N,N-dibenzil-aminnal reagéltatva.
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NMR-spektrum (CDCly), 6, ppm: 0,90 (3H, szin-
gulett), 0,99 (3H, szingulett), 0,90-1,95 (14H, mul-
tiplett), 2,40 (1H, kvartett, J=10 Hz), 2,76 (1H,
triplett, J=9 Hz), 3,30 (1H, triplett, J=9 Hz), 3,77
(1H, dublett, J=14 Hz), 4,18 (1H, dublett,
J=16 Hz), 4,90 (1H, dublett, J=16 Hz), 5,29 (1H,
széles), 5,45 (1H, dublett, J=14 Hz), 5,80 (1H, dub-
lett, J=10 Hz), 6,74 (1H, dublett, J=10 Hz),
7,00—-7,40 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,,,, cm~1; 2938, 1682, 1636, 1444,
1423, 699.

10. példa
N-(2,2-Difenil-etil)-3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-
17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld médon allithatjuk el 90%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat 2,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,56 (3H, szin-
gulett), 0,95 (3H, szingulett), 0,80-2,20 (16H, mul-
tiplett), 3,29 (1H, triplett, J=9 Hz), 3,74 (1H, mul-
tiplett), 4,08 (1H, multiplett), 4,21 (1H, triplett,
J=8 Hz), 5,21 (1H, széles triplett), 5,31 (1H, szé-
les), 5,80 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,76 (1H, dublett,
J=10 Hz), 7,10-7,40 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v_,, cm-1: 3296, 2933, 1675,
1600, 1517, 1494, 1450, 1226, 816, 700.

11. példa

N-(Difenil-metil)-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-17§-

karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonldé modon allithatjuk elé6 59%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-androszt-5-én-17(3-karbonsavat
difenil-metil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,71 (3H, szin-
gulett), 1,10 (3H, szingulett), 1,00-2,00 (16H, mul-
tiplett), 2,40-2,55 (2H, multiplett), 4,79 (1H, mul-
tiplett), 5,89 (1H, dublett, J=9 Hz), 6,28 (1H, dub-
lett, J=9 Hz), 7,16 (1H, széles), 7,18—7,40 (10H,
multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1; 1661, 1485, 1400, 700.

12. példa

N-(1,2-Difenil-etil)-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-

17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithatjuk el6 68%-os ho-
zammal, 3-o0x0-4-aza-androszt-5-én-17B-karbonsavat
1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCL;), 6, ppm: 0,50 és 0,53 (Osszesen
3H, mindegyik szingulett), 1,07 és 1,09 (Gsszesen
3H, mindegyik szingulett), 1,00-2,30 (16H, mul-
tiplett), 2,40-2,60 (2H, multiplett), 2,98-3,22 (2H,
multiplett), 4,78 (1H, multiplett), 5,23-5,40 (1H,
multiplett), 5,50 és 5,60 (0sszesen 1H, mindegyik
dublett, J=9 Hz), 7,00-7,40 (11H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3186, 2942, 1662,
1604, 1492, 1386, 1221, 758, 699.
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13. példa

N,N-Dibenzil-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-17-

karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonldé modon allithatjuk el 71%-os ho-
zammal, 3-o0xo0-4-aza-androszt-5-én-17f3-karbonsavat

N,N-dibenzil-aminnal reagéltatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,93 (3H, szin-
gulett), 1,12 (3H, szingulett), 1,00—2,50 (17H, mul-
tiplett), 2,76 (1H, triplett, J=9 Hz), 3,75 (1H, dub-
lett, J=14 Hz), 4,17 (1H, dublett, J=16 Hz),
4,79 (1H, multiplett), 4,92 (1H, dublett, J=16 Hz),
5,46 (1H, dublett, J=14 Hz), 7,00-7,45 (11H,
multiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,,, cm-1: 3200, 2936, 1729,
1664, 1360, 1193, 1182, 1155.

14. példa
N-(1,1-Dimetil-2-fenil-etil)-3-oxo-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyliletet a 2. példdban ismertetett
modszerhez hasonlo modon allithatjuk elé 12%-o0s ho-
zammal, 3-o0xo0-4-aza-5o-androsztan-17p-karbonsavat
1,1-dimetil-2-fenil-etil-aminnal reagaltatva,
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 1,27 (3H, szingulett),
1,43 (3H, szingulett), 0,75-2,30 (16H, multiplett),
2,37-2,50 (2H, multiplett), 2,83 (1H, dublett,
J=13 Hz), 3,05 (1H, dublettek dublettje, J=10 és
5 Hz), 3,20 (1H, dublett, J=13 Hz), 4,95 (1H,
széles), 5,53 (1H, széles), 7,10-7,35 (SH, multip-
lett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2937, 2869, 1666,
1502, 1452, 1385, 1360, 1307, 1229, 727, 702.

15. példa
N-(2,1-Dimetil-2-fenil-etil)-3-oxo-4-aza-5a.-
androszt-2-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegylletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlo modon allithatjuk el 48%-o0s ho-
zammal, 3-o0xo-4-aza-S5a-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat 1,1-dimetil-2-fenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl5), 3, ppm: 0,70 (3H, szin-
gulett), 0,96 (3H, szingulett), 1,27 (3H, szingulett),
1,44 (3H, szingulett), 0,90-2,25 (16H, mulitiplett),
2,82 (1H, dublett, J=13 Hz), 3,20 (1H, dublett,
J=13 Hz), 3,32 (1H, triplett, J=9 Hz), 4,97 (1H, szé-
les), 5,40 (1H, széles), 5,80 (1H, dublettek dublett-
je, J=10 és 1 Hz), 6,77 (1H, dublett, J=10 Hz),
7,10—7,35 (5H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm~!:
1600, 1503, 1452, 1362, 702.

2968, 2933, 1678,

16. példa

N-Benzil-N-izopropil-3-oxo-4-aza-50.-androsztan-

17B-karboxamid

A cim szerinti vegyuletet a 2. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el6 70%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5a-androsztan-173-karbonsavat
N-benzil-N-izopropil-aminnal reagaltatva.



modszerhez hasonlé médon Aallithatjuk el6 40%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-So-androszt-1-én-1783-karbonsa-
vat N-benzil-N-izopropil-aminnal reagéltatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,70-2,40 (27H,

modszerhez hasonlé médon allithatjuk el 32%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat 1,1-difenil-etil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCL;), 8, ppm: 0,70 (3H, szin-
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NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,70-2,90 (32H,

multiplett), 3,02 (1H, multiplett), 4,20 és 4,29
(6sszesen 1H, mindegyik dublett, J=15 és 17 Hz),
4,40 és 4,96 (osszesen 1H, mindegyik szeptett,
J=7Hz), 4,82 és 4,84 (6sszesen 1H, mindegyik dub- 5
lett, J=17 és 15 Hz), 5,40 (1H, széles), 7,10-7,40
(5H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2970, 2937, 1668,

1640, 1451, 1418, 1388, 1360, 1307, 732.

10
17. példa
N-Benzil-N-izopropil-3-oxo-4-aza-5o-androszt-
1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiletet a 2. példaban ismertetett
15

multiplett), 2,48 és 2,84 (6sszesen 1H, mindegyik
triplett, J=9 Hz), 3,23-3,40 (1H, multiplett),
4,22 és 4,30 (6sszesen 1H, mindegyik dublett,
J=15 és 17 Hz), 4,40 és 4,95 (6sszesen 1H, mind-
egyik szeptett, J=7 Hz), 4,80 és 4,83 (Osszesen 1H,
mindegyik szeptett, J=17 és 15 Hz), 5,30 (1H, szé-
les), 5,80 (1H, multiplett), 6,75 és 6,78 (6sszesen
1H, mindegyik dublett, J=9 Hz), 7,10-7,40 (5H,
multiplett).

20

25

IR-spektrum (KBr) v,,,, cm-1: 3197, 2971, 2934, 1681,

1636, 1602, 1450, 1417, 1366, 1180, 817, 697.

30
18. példa
N-(1,1-Difenil-etil)-3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-
17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
35

gulett), 0,98 (3H, szingulett), 0,90-2,30 (16H, mul-
tiplett), 2,20 (3H, szingulett), 3,33 (1H, triplett,
J=9 Hz), 5,32 (1H, széles), 5,80 (1H, dublett,
J=10 Hz), 5,98 (1H, szingulett), 6,78 (1H, dublett,
J=10 Hz), 7,10~7,40 (10H, multiplett).

40

IR-spektrum (KBr) v,,, cm-!: 2968, 2935, 1678,

1600, 1491, 1446, 1365, 761, 699. 45
19. példa
N-(1,1-Difenil-etil)-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-
17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett 50

modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 55%-o0s ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-androszt-5-én-17f3-karbonsavat
1,1-difenil-etil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,73 (3H, szingu-

lett), 1,11 (3H, szingulett), 1,00—2,30 (16H, multip- 55
lett), 2,20 (3H, szingulett), 2,40—2,55 (2H, multip-
lett), 4,80 (1H, multiplett), 5,98 (1H, széles),

7,10-7,40 (1H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2943 1681, 1667,

1487, 1447, 1386, 699. 60
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20. példa
N-(Difenil-metil)-4-metil-3-oxo-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid
300 mg, az 1. példaban ismertetett modon elballitott
N-(difenil-metil)-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-173-kar-
boxamidot feloldunk 4 ml vizmentes dimetil-formamid-
ban, majd az igy kapott oldathoz hozzaadunk 40 mg
natrium-hidridet 55 tomeg%-os asvanyolajos diszper-
zi6 forméajaban. Az igy kapott reakcidelegyet szobahd-
mérsékleten 30 percen 4t keverjiik, majd ugyanezen a
hémérsékleten cseppenként hozzdadunk 0,5 ml metil-
jodidot. A reakcidelegyet ezutan 70 °C-on 2 6ran at ke-
verjiik, majd ezt kdvetéen 200 ml dietil-éterrel higitjuk.
Ezutan vizzel hdromszor, majd telitett vizes natrium-
klorid-oldattal egyszer mosast végziink, ezt kivetSen
pedig a reakcidelegyet vizmentes magnézium-szulfat fo-
16tt szaritjuk, és az oldoszert csokkentett nyomason le-
desztillaljuk. A kapott maradékot 11 g szilikagélen osz-
lopkromatografias tisztitasnak vetjik ala. Aceton és me-
tilén-klorid 1:20 és 1:4 kozotti térfogataranyt: elegyei-
vel végzett gradienselualds eredményeképpen 106 mg
mennyiségben a cim szerinti vegyiiletet kapjuk.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,70—2,50 (20H, multip-
lett), 2,93 (3H, szingulett), 3,02 (1H, dublettek dub-
lettje, J=12 és 2 Hz), 5,88 (1H, dublett, J=8 Hz),
6,29 (1H, dublett, J=8 Hz), 7,10-7,45 (10H, multip-
lett).
IR-spektrum (KBr) v.,, cm-!: 3296, 2937, 1665,
1619, 1528, 1493, 1446, 1397, 1304, 1218, 699.

21. példa

N-(Difenil-metil)-4-etil-3-oxo-4-aza-5a-androsz-

tan-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 20. példaban ismertetett
médszerhez hasonlé maddon éllithatjuk elé 87%-os ho-

zammal, az 1. példaban ismertetett modon el8allitott N-

(difenil-metil)-3-oxo0-4-aza-5a-androsztan-17p-karbo-

xamidot etil-jodiddal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCL), 8, ppm: 0,68 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 1,05 (3H, triplett,
J=8 Hz), 0,60-2,50 (20H, multiplett), 3,08 (1H,
dublettek dublettje, I=11 és 2 Hz), 3,25 (1H, multip-
lett), 3,74 (1H, multiplett), 5,88 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,28 (1H, dublett, J=8 Hz), 7,10-7,40
(10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v_,, cm-1: 3292 2936, 1671,
1619, 1530, 1447, 1224, 698.

22. példa
N-(Difenil-metil)-4-allil-3-ox0-4-aza-5a-androsz-
tan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 20. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé maodon éllithatjuk elé 47%-0s ho-
zammal, az 1. példaban ismertetett modon elBallitott N-
(difenil-metil)-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-17p-karbo-
xamidot allil-bromiddal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCLy), 8, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70-2,40 (18H, multip-
lett), 3,11 (1H, dublettek dublettje, J=10 és 3 Hz),
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3,80 (1H, dublettek dublettje, J=16 és 5 Hz),
4,43 (1H, multiplett), 5,08 (1H, multiplett), 5,12
(1H, multiplett), 5,76 (1H, multiplett), 5,87 (1H,
dublett, J=9 Hz), 6,28 (1H, dublett, J=9 Hz),
7,15-7,40 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3304, 2936, 1667,
1647, 1624, 1531, 1444, 1223, 698.

23. példa
N-(Difenil-metil)-4-benzil-3-oxo0-4-aza-5o-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 20. példaban ismertetett
modszerhez hasonldo modon allithatjuk el6 55%-o0s ho-
zammal, az 1. példaban ismertetett modon elGallitott N-
(difenil-metil)-3-0x0-4-aza-50-androsztan-175-kar-
boxamidot benzil-bromiddal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,65 (3H, szingu-
lett), 0,93 (3H, szingulett), 0,70-2,30 (18H, multip-
lett), 2,55-2,65 (2H, multiplett), 3,10 (1H, dublet-
tek dublettje, J=11 és 3 Hz), 4,45 (1H, dublett,
J=16 Hz), 5,03 (1H, dublett, J=16 Hz), 5,85 (1H,
dublett, J=9 Hz), 6,27 (1H, dublett, J=9 Hz),
7,10-7,40 (15H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3310, 3027, 2941,
1643, 1519, 1494, 1451, 1409, 1304, 1226, 699.

24. példa
N-(Difenil-metil)-4-metil-3-oxo-4-aza-5o.-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
moédszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 83%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon eld-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androszt-1-én-17B-kar-
bonsavat difenil-metil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,69 (3H, szingu-
lett), 0,92 (3H, szingulett), 0,80-2,30 (16H, multip-
lett), 2,95 (3H, szingulett), 3,35 (1H, dublettek dub-
lettje, J=13 és 4 Hz), 5,86 (1H, dublett, J=8 Hz),
5,88 (1H, dublett, J=8 Hz), 6,28 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,67 (1H, dublett, J=10 Hz), 7,20-7,40
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v,,, cm-1: 2966, 2940, 1663,
1602, 1519, 1494, 1448, 1394, 1221, 698.

25. példa
N-(Difenil-metil)-4-metil-3-oxo-4-aza-androszt-
5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példdban ismertetett
modszerhez hasonld médon allithatjuk elé 87%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
el6allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-kar-
bonsavat difenil-metil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 1,05 (3H, szingulett), 0,80-2,35 (16H, multip-
lett), 2,45-2,57 (2H, multiplett), 3,12 (3H,
szingulett), 5,04 (1H, multiplett), 5,89 (1H, dublett,
J=9 Hz), 6,29 (1H, dublett, J=9 Hz), 7,10-7,40
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) vg,, cm-1: 3314, 2944, 1669,
1642, 1627, 1524, 1494, 1385, 1124, 1054, 699.
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26. példa
N-(1,1-Difenil-etil)-4-metil-3-ox0-4-aza-5a-
androsztan-17B3-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithatjuk el6 65%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon eld-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-Sa-androsztan-173-karbon-
savat 1,1-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), §, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70-2,30 (18H, multip-
lett), 2,20 (3H, multiplett), 2,48 (2H, multiplett),
2,94 (3H, szingulett), 3,04 (1H, dublettek dublettje,
J=13 és 4 Hz), 5,97 (1H, széles), 7,20-7,40 (10H,
multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2940, 2872, 1681,
1643, 1492, 1446, 1392, 1228, 762, 699.

27. példa
N-(1,1-Difenil-etil)-4-metil-3-0xo0-4-aza-50.-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 44%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon eld-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androszt-1-én-17B-kar-
bonsavat 1,1-difenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCLy), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 0,93 (3H, szingulett), 0,90—2,30 (16H, multip-
lett), 2,20 (3H, szingulett), 2,96 (3H, szingulett),
3,35 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 4 Hz), 5,90
(1H, dublett, J=10 Hz), 5,98 (1H, széles), 6,69 (1H,
dublett, J=10 Hz), 7,20-7,40 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2940, 1663, 1604,
1492, 1446, 699.

28. példa
N-(1,1-Difenil-etil)-4-metil-3-oxo0-4-aza-androszt-
5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 61%-o0s ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
eldallitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17f3-kar-
bonsavat 1,1-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,73 (3H, szingu-
lett), 1,06 (3H, szingulett), 1,00—2,35 (16H, multip-
lett), 2,20 (3H, szingulett), 3,13 (3H, szingulett),
5,04 (1H, multiplett), 5,98 (1H, széles), 7,20-7,40
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v.,, cm-!: 2966, 2943, 1670,
1641, 1492, 1447, 1388, 1324, 1241, 699.

29. példa

N-(2,2-Difenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-50.-

androsztan-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példéban ismertetett
modszerhez hasonlé modon éllithatjuk eld 75%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-178-karbon-
savat 1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl), §, ppm: 0,46 és 0,50 (Ossze-

sen 3H, mindegyik szingulett), 0,85 €s 0,86 (Ossze-
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sen 3H, mindegyik szingulett), 0,60—2,50 (20H,
multiplett), 2,91 (3H, szingulett), 2,85-3,20 (3H,
multiplett), 5,26 és 5,33 (6sszesen 1H, mindegyik
dublettek dublettje, J=8 és 7 Hz), 5,47 és 5,57
(0sszesen 1H, mindegyik dublett, J=8 Hz),
7,00—-7,40 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3314, 2937, 2870,
1644, 1529, 1453, 1393, 1305, 1228, 699.

30. példa
N-(1,2-Difenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-So-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyuletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 78%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androszt-1-én-173-kar-
bonsavat 1,2-difenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,48 és 0,52 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,90 és 0,91 (0ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,80-2,20 (16H,
multiplett), 2,95 (3H, szingulett), 2,90-3,24 (2H,
multiplett), 3,33 (1H, dublett, J=13 Hz), 5,27 és
5,34 (0sszesen 1H, mindegyik dublettek dublettje,
J=8 és 7 Hz), 5,48 és 5,58 (6sszesen 1H, mindegyik
dublett, J=8 Hz), 5,87 és 5,89 (6sszesen 1H, mind-
egyik dublett, J=10 Hz), 6,67 és 6,69 (6sszesen 1H,
mindegyik dublett, J=10 Hz), 7,00—7,40 (10H, mul-
tiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3320, 2939, 1659,
1602, 1526, 1226, 699.

31. példa
N-(1,2-Difenil-etil)-4-metil-3-ox0-4-aza-androszt-
5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példiban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk el8 78%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldiban ismertetett modon
el@allitott 4-metil-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-17p3-kar-
bonsavat 1,2-difenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,49 és 0,53 (0ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,02 és 1,03 (0ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,85-2,63 (18H,
multiplett), 3,12 (3H, szingulett), 2,95-3,25 (2H,
multiplett), 5,02 (1H, multiplett), 5,27 és 5,34
(6sszesen 1H, mindegyik dublettek dublettje,
J=8és 7Hz), 5,50 és 5,59 (6sszesen 1H, mindegyik
dublett, J=8 Hz), 7,00—7,38 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2944 2871, 1669,
1642, 1524, 1495, 1453, 1387, 1243, 699.

32. példa
N-[(S)-1,2-Difenil-etil]-3-0x0-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk el 96%-os ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-5a-androsztan-178-karbonsavat
(S)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,50 (3H, szingu-
lett), 0,87 (3H, szingulett), 0,70—3,20 (23H, multip-
lett), 5,26 (1H, kvartett, J=5 Hz), 5,47 (1H, széles),
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5,58 (1H, dublett, J=5 Hz), 7,00-7,40 (10H, multip-
lett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2938, 2872, 1663,
1497, 1453, 1360, 1308, 1230, 699.

33. példa
N-[(R)-1,2-Difenil-etil]-3-oxo-4-aza-5a-androsz-
tan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld mddon allithatjuk eld 83%-os ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-Sa-androsztdn-17f-karbonsavat
(R)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,46 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,65-3,30 (23H, multip-
lett), 5,33 (1H, kvartett, J=5 Hz), 5,48 (1H, dublett,
J=5 Hz), 6,80 (1H, széles), 7,10—7,40 (10H, multip-
lett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3218, 2935, 1663,
1494, 1453, 1361, 1305, 1229, 1121, 704.

34. példa
N,N-Dibenzil-4-metil-3-oxo-4-aza-5o-androsz-
tan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé mddon allithatjuk elé 80%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon eld-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-17B-karbon-
savat N,N-dibenzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,89 (6H, szingu-
lett), 0,65—2,50 (19H, multiplett), 2,75 (1H, triplett,
J=10 Hz), 2,72 (3H, szingulett), 3,00 (1H, dublet-
tek dublettje, J=13 és 4 Hz), 3,75 (1H, dublett,
J=15 Hz), 4,15 (1H, dublett, J=16 Hz), 4,91 (1H,
dublett, J=16 Hz), 5,46 (1H, dublett, J=15 Hz),
7,07-7,40 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2941, 2872, 1642,
1494, 1451, 1417, 1389, 1305, 1215, 735, 700.

35. példa
N,N-Dibenzil-4-metil-3-oxo-4-aza-50-androszt-
1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 68%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett médon eld-
allitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-5a-androszt-1-én-17p3-kar-
bonsavat N,N-dibenzil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,90 (3H, szingulett),
0,94 (3H, szingulett), 0,80—2,20 (15H, multiplett),
2,75 (1H, dublett, J=9 Hz), 2,95 (3H, szingulett),
3,31 (1H, dublettek dublettje, J=12 és 4 Hz), 3,75
(1H, dublett, J=13 Hz), 4,18 (1H, dublett, J=15 Hz),
4,19 (1H, dublett, J=15 Hz), 5,45 (1H, dublett,
J=13 Hz), 5,82 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,64 (1H,
dublett, J=10 Hz), 7,06—7,43 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2940, 1664, 1641,
1606, 1494, 1424, 1217, 820, 735, 698.

36. példa
N,N-Dibenzil-4-metil-3-oxo-4-aza-androszt-5-
én-17B-karboxamid
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A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonldé modon allithatjuk elé 74%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldédban ismertetett moédon
eléallitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-17f-kar-
bonsavat N,N-dibenzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCL;), 6, ppm: 0,92 (3H, szingu-

lett), 1,06 (3H, szingulett), 1,00—2,60 (17H, multip-

lett), 2,77 (1H, triplett, J=9 Hz), 3,11 (3H, szin-
gulett), 3,75 (1H, dublett, J=13 Hz), 4,18 (1H, dub-
lett, J=15 Hz), 4,94 (1H, dublett, J=15 Hz),

5,03 (1H, multiplett), 5,47 (1H, dublett, ]=13 Hz),

7,07-7,43 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,, cm-1: 2967, 2902, 1666,

1641, 1411, 1201, 1054, 732, 697.

37. példa
N-(1-Metil-1-fenil-etil)-3-ox0-4-aza-5o-androsz-
tan-17B-karboxamid

30 ml vizmentes toluolhoz a megadott sorrendben
hozzaadunk 5,00 g 3-oxo-4-aza-Sa-androsztan-17f3-
karbonsavat, 8,00 g trifenil-foszfint és 7,00 g 2,2’-dipi-
ridil-diszulfidot, majd az igy kapott reakciodelegyet szo-
bahdmérsékleten, keverés kozben, egy éjszakan at allni
hagyjuk. Ezutan a reakcioelegyet 100 g szilikagélen
oszlopkromatografias tisztitasnak vetjilk ala, aceton és
metilén-klorid 1:9 és 1:1 kozotti térfogataranyn ele-
gyeivel gradienselualdst végezve. igy 5,96 g mennyi-
ségben 3-o0xo0-4-aza-Sa-androsztan-17f3-karbonsav-2-
piridil-tio-észtert kapunk.

Az ilyen modon elkészitett észterb6l 150 mg-ot,
majd 500 mg 1-metil-1-fenil-etil-amint adunk S m] viz-
mentes tetrahidrofuranhoz, majd az igy kapott reakcio-
elegyet szobahémérsékleten, keverés kozben, 3 napon
at allm hagyjuk. Ezt kdvetden a reakcidelegyet 100 ml
metilén-kloriddal higitjuk egymas utan 1 N vizes sosav-
oldattal, vizzel, vizes natrium-hidrogén-karbonat-oldat-
tal és telitett vizes natrium-klorid-oldattal mossuk, viz-
mentes magnézium-szulfat folott szaritjuk, és az oldo-
szert csOkkentett nyomason ledesztillaljuk. A kapott
maradékot 15 g szilikagélen oszlopkromatografias tisz-
titasnak vetjiikk ala, aceton és metilén-klorid 1:9 és
1:1 kozotti térfogataranyu elegyeivel gradienseluélast
végezve. Igy 112 mg mennyiségben a cim szerinti ve-
gyiiletet kapjuk.

NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,68 (3H,
szingulett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70-2,20 (18H,
multiplett), 1,70 (3H, szingulett), 1,72 (3H, szin-
gulett), 2,35-2,50 (2H, multiplett), 3,06 (1H, dub-
lettek dublettje, J=12 és 5 Hz), 5,52 (1H, széles),
5,60 (1H, széles), 7,20—-7,45 (5H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) vp,, cm-1: 2938, 2919, 1699,
1672, 1495, 1447, 1361, 1308, 1257, 1233, 697.

38. példa

N-(1-Metil-1-fenil-etil)-3-oxo-4-aza-5So-androszt-

1-én-17B-karboxamid

A cim szennti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
mobdszerhez hasonlé méodon éllithatjuk elé 70%-os ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-5a-androszt-1-én-17f3-karbon-
savat 1-metil-1-fenil-etil-aminnal reagaltatva.
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NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,69 (3H, szingu-
lett), 0,98 (3H, szingulett), 0,90-2,25 (16H, multip-
lett), 1,71 (3H, szingulett), 1,73 (3H, szingulett),
3,33 (1H, triplett, J=8 Hz), 5,53 (1H, széles),
5,69 (1H, széles), 5,84 (1H, dublett, J=10 Hz),
6,81 (1H, dublett, J=10 Hz), 7,20-7,45 (5H, multip-
lett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2969, 2937, 1672,
1598, 1494, 1446, 1254, 821, 761, 696.

39. példa
N-(1-Metil-1-fenil-etil)-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-
17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 68%-os ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-17f-karbonsavat
1-metil-1-fenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,71 (3H, szingu-
lett), 1,11 (3H, szingulett), 1,00-2,60 (18H, multip-
lett), 1,71 (3H, szingulett), 1,73 (3H, szingulett),
4,83 (1H, multiplett), 5,52 (1H, széles), 7,20—-7,50
(6H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v,,,, cm-!: 2969, 2940, 2907,
1707, 1673, 1495, 1448, 1386, 1225, 761, 697.

40. példa
N-(1-Metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-5a.-
androsztan-17p-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 82%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-Sa-androsztan-17-karbon-
savat 1-metil-1-fenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 6, ppm: 0,69 (3H, szingu-
lett), 0,89 (3H, szingulett), 0,70—2,20 (18H, multip-
lett), 1,70 (3H, szingulett), 1,73 (3H, szingulett),
2,47 (2H, multiplett), 2,94 (3H, szingulett),
3,04 (1H, dublettek dublettje, J=12 és 3 Hz),
5,53 (1H, széles), 7,20—7,50 (5H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) vp,, cm~!: 3315, 2967, 2942,
1670, 1628, 1547, 1527, 1442, 1368, 1228, 762,
698.

41. példa
N-(1-Metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-5o.-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el 66%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldéban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-5a-androszt-1-én-173-kar-
bonsavat 1-metil-1-fenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,69 (3H, szingu-
lett), 0,93 (3H, szingulett), 0,90-2,35 (16H, multip-
lett), 1,71 (3H, szingulett), 1,73 (3H, szingulett),
2,96 (3H, szingulett), 3,35 (1H, dublettek dublettje,
J=13 és 4 Hz), 5,53 (1H, széles), 5,85 (1H, dublett,
J=10 Hz), 6,68 (1H, dublett, J=10 Hz),
7,20-7,45 (5H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3332, 2964, 2943,
1674, 1658, 1604, 1537, 1448, 1244, 821, 705.
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42. példa
N-(1-Metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonld médon allithatjuk elé 70%-o0s ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett médon
eléallitott 4-metil-3-ox0-4-aza-androszt-5-én-17p-kar-
bonsavat 1-metil-1-fenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), &, ppm: 0,71 (3H, szingu-
lett), 1,06 (3H, szingulett), 1,00-2,30 (16H, multip-
lett), 1,71 (3H, szingulett), 1,74 (3H, szingulett),
2,50-2,60 (2H, multiplett), 3,13 (3H, szingulett),
5,04 (1H, multiplett), 5,53 (1H, széles), 7,20-7,45
(5H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3333, 2970, 2950,
1677, 1636, 1519, 1448, 1382, 1245, 761, 696.

43. példa
N-[1-(4-Metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
moédszerhez hasonlé modon éllithatjuk elé 82%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androsztan-173-karbonsavat
1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,68 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70-2,80 (20H, multip-
lett), 1,69 (3H, szingulett), 1,71 (3H, szingulett),
3,08 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 4 Hz),
3,80 (3H, szingulett), 5,49 (1H, széles), 6,25 (1H,
széles), 6,88 (2H, dublett, J=9 Hz), 7,30 (2H, dub-
lett, J=9 Hz).
IR-spektrum (KBr) v, ecm-1: 2939, 1701, 1674,
1615, 1514, 1497, 1455, 1360, 1251, 1180, 1034,
827.

44. példa
N-[1-(4-Metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-oxo-4-aza-
So-androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegytletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 78%-os ho-
zammal, 3-o0xo-4-aza-Sa-androszt-1-én-17f3-karbonsa-
vat 1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,68 (3H, szingu-
lett), 0,98 (3H, szingulett), 0,980-2,20 (16H, mul-
tiplett), 1,70 (3H, szingulett), 1,72 (3H, szingulett),
3,35 (1H, dublett, J=9 Hz), 3,80 (3H, szingulett),
5,48 (1H, széles), 5,76 (1H, széles), 5,83 (1H, dub-
lett, J=10 Hz), 6,82 (1H, dublett, J=10 Hz),
6,88 (1H, dublett, J=9 Hz), 7,32 (2H, dublett,
J=9 Hz).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2969, 2938, 1672,
1599, 1514, 1455, 1248, 1181, 1035, 825.

45. példa

N-[1-(4-Metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-oxo-4-aza-

androszt-5-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
mddszerhez hasonlé médon éllithatjuk el 65%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat
1-(4-metoxi-fenil)- 1-metil-etil-aminnal reagéltatva.
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NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 1,10 (3H, szingulett), 1,00-2,70 (18H, multip-
lett), 1,70 (3H, szingulett), 1,72 (3H, szingulett),
3,80 (3H, szingulett), 4,91 (1H, multiplett),
5,50 (1H, széles), 6,88 (2H, dublett, J=9 Hz),
7,34 (2H, dublett, =9 Hz), 7,96 (1H, széles).

IR-spektrum (KBr) v, cm-t: 2940, 1708, 1672,
1514, 1497, 1385, 1251, 1180, 1033, 826.

46. példa

N-[1-(4-Metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-oxo-

4-aza-5a-androsztan-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 82%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett moédon eld-
allitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-Sa-androsztan-17B-karbon-
savat 1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil-aminnal reagal-
tatva.

NMR-spektrum (CDCly), 6, ppm: 0,68 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70—2,60 (20H, multip-
lett), 1,69 (3H, multiplett), 1,71 (3H, szingulett),
2,94 (3H, szingulett), 3,05 (1H, dublettek dublettje,
J=13 és 4 Hz), 3,79 (3H, szingulett), 5,49 (1H, szé-
les), 6,86 (1H, dublett, J=9 Hz), 7,31 (1H, dublett,
J=9 Hz).

[R-spektrum (KBr) v, cm-!: 3333, 2940, 1675,
1643, 1513, 1455, 1384, 1304, 1247, 1180, 1035,
828.

47. példa

N-[1-(4-Metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-oxo-

4-aza-Sa-androszt-1-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 71%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett médon eld-
allitott 4-metil-3-oxo-4-aza-Sa-androszt-1-én-178-kar-
bonsavat 1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil-aminnal rea-
galtatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,69 (3H, szingu-
lett), 0,92 (3H, szingulett), 0,80-2,30 (16H, multip-
lett), 1,70 (3H, szingulett), 1,72 (3H, szingulett),
2,96 (3H, szingulett), 3,36 (1H, dublettek dublettje,
J=13 és 4 Hz), 3,79 (3H, szingulett), 5,50 (1H, szé-
les), 5,86 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,69 (1H, dublett,
J=10 Hz), 6,88 (1H, dublett, }=9 Hz), 7,35 (1H,
dublett, J=9 Hz).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2968, 2940, 1662,
1605, 1513, 1453, 1247, 1180, 1034, 827.

48. példa

N-[1-(4-Metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-oxo-

4-aza-androszt-5-én-1703-karboxamid

A cim szerinti vegyliletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon éllithatjuk elé 72%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
elGallitott 4-metil-3-0xo0-4-aza-androszt-5-én-17p-kar-
bonsavat 1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil-aminnal reagal-
tatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-

lett), 1,06 (3H, szingulett), 1,00—2,30 (16H, multip-
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lett), 2,50-2,60 (2H, multiplett), 1,70 (3H, szingu-
lett), 1,72 (3H, szingulett), 3,12 (3H, szingulett),
3,80 (3H, szingulett), 5,04 (1H, multiplett), 5,50
(1H, széles), 6,88 (2H, dublett, J=9 Hz), 7,32 (1H,
dublett, J=9 Hz).

IR-spektrum (KBr) v, cm-t: 3344, 2967, 2945,
1670, 1642, 1513, 1455, 1386, 1305, 1247, 1180,
1034, 829.

49. példa
N-[1-(2-Tienil)-1-metil-etil]-3-oxo-4-aza-50.-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 96%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androsztan-17B-karbonsavat
1-(2-tienil)-1-metil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 1,81 (3H, szingulett),
1,82 (3H, szingulett), 0,70-2,35 (18H, multiplett),
2,39--2.45 (2H, multiplett), 3,06 (1H, dublettek dub-
lettje, J=11 és 4 Hz), 5,51 (1H, széles), 5,78 (1H,
széles), 6,91-6,99 (2H, multiplett), 7,17 (1H, dub-
lettek dublettje, J=5 és 2 Hz).
IR-spektrum (KBr) v,,, cm-!: 3296, 2937, 1663,
1449, 1360, 695.

50. példa
N-[1-(2-Tienil)-1-metil-etil]-3-oxo-4-aza-androszt-
5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithatjuk elé 27%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat
1-(2-tienil)-1-metil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,71 (3H, szingu-
lett), 1,10 (3H, szingulett), 1,05-2,30 (16H, multip-
lett), 1,82 (3H, szingulett), 1,89 (3H, szingulett),
2,47-2,53 (2H, multiplett), 4,85 (1H, dublett,
J=3 Hz), 5,54 (1H, szingulett), 6,91-6,99 (2H, mul-
tiplett), 7,17 (1H, dublettek dublettje, J=5 és 2 Hz),
7,53 (1H, széles).
IR-spektrum (KBr) vp,, cm-1: 3200, 2940, 1706,
1678, 1495, 1386, 1246, 1225, 695.

51. példa
N-[a-(4-Klor-fenil)-benzil]-3-0xo0-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 84%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17p-karbonsavat
a~(4-klor-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,66 és 0,67 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,89 és 0,90
(6sszesen 3H, mindegyik szingulett), 0,73-2,45
(20H, multiplett), 3,05 (1H, dublettek dublettje,
J=11 és 4 Hz), 5,84 (1H, dublett, J=8 Hz),
5,88 (1H, széles), 6,22 és 6,25 (6sszesen 1H, mind-
egyik dublett, J=8 Hz), 7,13-7,37 (9H, multip-
lett).
IR-spektrum (KBr) vp,, cm-1: 3360, 2978, 1736,
1652, 1514, 1371, 1199.
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52. példa
N-[a-(4-Klor-fenil)-benzil]-3-oxo-4-aza-50-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el 63%-os ho-
zammal, 3-o0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat o-(4-klor-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,68 és 0,69 (dssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,96 és 0,97 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,80-2,30 (16H,
multiplett), 3,33 (1H, triplett, J=8 Hz), 5,68 (1H,
széles), 5,80-5,85 (2H, multiplett), 6,23 és
6,26 (0sszesen 1H, mindegyik dublett, J=10 Hz),
6,79 és 6,82 (0sszesen 1H, mindegyik dublett,
J=10Hz), 7,14-7,37 (9H, mulitiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3293, 2936, 1676,
1601, 1490, 815, 700.

53. példa
N-[a-(4-Klor-fenil)-benzil]-3-oxo-4-aza-androszt-
5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonld médon allithatjuk elé 78%-os ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat
o-(4-klor-fenil)-benzil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,70 és 0,71 (8ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,08 és 1,10 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,10-2,60 (18H,
multiplett), 4,89-4,91 (1H, multiplett), 5,86 (1H,
dublett, J=7 Hz), 6,23 és 6,26 (sszesen 1H, mind-
egyik dublett, J=7 Hz), 7,15 —7,38 (9H, multiplett),
7,87 (1H, széles).
IR-spektrum (KBr) v.,, cm-!:
1386, 694.

2943, 1661, 1490,

54. példa
N-[a-(4-Kior-fenil)-benzil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-17p-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé maodon allithatjuk elé 78%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett médon el6-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-173-karbon-
savat a-(4-klor-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl), 8, ppm: 0,66 és 0,67 (0ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,87 és 0,88 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,70-2,60 (20H,
multiplett), 2,94 (3H, szingulett), 3,01-3,07 (1H,
multiplett), 5,83 (1H, dublett, J=6 Hz), 6,22-6,26
(1H, multiplett), 7,14-7,37 (9H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3305, 2940, 1646,
1622, 1521, 1490, 1226, 700.

55. példa

N-[a-(4-Klor-fenil)-benzil]-4-metil-3-oxo0-4-aza-

Sa-androszt-1-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 58%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-5a-androszt-1-én-1703-kar-
bonsavat a-(4-klor-fenil)-benzil-aminnal reagéltatva.
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NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,67 €s 0,68 (0ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,91 és 0,92 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,84-2,30 (16H,
multiplett), 2,94 (3H, szingulett), 3,34 (1H, dublet-
tek dublettje, J=13 és 3 Hz), 5,82-5,87 (2H, mul-
tiplett), 6,23 és 6,26 (6sszesen 1H, mindegyik dub-
lett, =8 Hz), 6,74 és 6,77 (Osszesen 1H, mind-
egyik dublett, J=10 Hz), 7,14-7,64 (9H, multip-
lett).

IR-spektrum (KBr) v.,,, cm-!: 3430, 2940, 2910,
2447, 1621, 1522, 1463, 1441, 1277, 1250, 1139,
1019, 761.

56. példa

N-[a-(4-Klor-fenil)-benzil]-4-metil-3-oxo-4-aza-

androszt-5-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példdban ismer-
tetett modszerhez hasonldé modon allithatjuk eld
80%-o0s hozammal, az 5. referenciapéldaban ismerte-
tett modon elballitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-androszt-5-
én-17B-karbonsavat a-(4-klor-fenil)-benzil-aminnal
reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,69 és 0,70 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,04 es 1,05 (dssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,10-2,60 (18H,
multiplett), 3,12 (3H, szingulett), 5,02-5,05 (1H,
multiplett), 5,85 (1H, dublett, J=7 Hz), 6,23 és
6,26 (6sszesen 1H, mindegyik dublett, J=7 Hz),
7,15-7,38 (9H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v.,, cm-!: 3316, 2945, 1670,
1644, 1518, 1490, 1388, 700.

57. példa
N-[a-(4-Hidroxi-fenil)-benzil]-3-oxo-4-aza-5o.-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példdban ismertetett
mddszerhez hasonlé modon allithatjuk el 63%-os ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-5a-androsztan-17p3-karbonsavat
a-(4-klor-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,66 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,70-3,02 (21H, multip-
lett), 3,05 (1H, dublettek dublettje, J=12 és 4 Hz),
5,85-5,89 (2H, multiplett), 6,19 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,72-6,78 (2H, multiplett), 7,01-7,06
(2H, multiplett), 7,19-7,34 (5H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3292, 2937, 1652,
1514, 1495, 1228, 699.

58. példa
N-[a-(4-Hidroxi-fenil)-benzil]-3-oxo-4-aza-5a-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithatjuk el 95%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-Sa-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat a-(4-hidroxi-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,67 és 0,68 (Gssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,95 €s 0,96 (0ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,80-3,20 (17H,
multiplett), 3,32 (1H, triplett, J=8 Hz), 5,52 (1H,
széles), 5,82 (1H, dublett, J=10 Hz), 5,90 (1H, dub-
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lett, J=7 Hz), 6,19 (1H, dublett, J=7 Hz),
6,72-6,81 (3H, multiplett), 7,02—7,07 (2H, multip-
lett), 7,20—-7,35 (SH, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3292, 2937, 1668,
1613, 1596, 1514, 1495, 1450, 1223, 816, 699.

59. példa
N-[a-(4-Hidroxi-fenil)-benzil]-3-oxo-4-aza-
androszt-3-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlo mddon allithatjuk elé 77%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat
o-(4-hidroxi-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D) 8, ppm: 0,65 és
0,69 (6sszesen 3H, mindegyik szingulett), 0,99 és
1,08 (osszesen 3H, mindegyik szingulett),
0,85-2,65 (22H, multiplett), 6,17 (1H, szingulett),
6,75-6,79 (2H, multiplett), 7,02-7,07 (2H, multip-
lett), 7,20—7,35 (SH, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3189, 2943, 1673,
1661, 1612, 1514, 1493, 1386, 1222, 832, 700.

60. példa

N-[o-(4-Hidroxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-0x0-4-

aza-Sa-androsztan-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példdban ismertetett
moddszerhez hasonldé modon allithatjuk elé 46%-o0s ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-5a-androsztan-17p-kar-
bonsavat a-(4-hidroxi-fenil)-benzil-aminnal rea-
galtatva.

NMR-spektrum (CDCl5), 8, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,87 és 0,88 (6sszesen 3H, mindegyik
szingulett), 0,70-2,50 (21H, multiplett), 2,92 (3H,
szingulett), 3,03 (1H, dublettek dublettje, J=13 és
3 Hz), 5,84-5,87 (1H, multiplett), 6,17-6,21
(1H, multiplett), 6,74—6,79 (2H, multiplett),
7,02-7,06 (2H, multiplett), 7,20—7,35 (5H, mul-
tiplett).

IR-spektrum (KBr) vy, cm-1: 3292, 2940, 1644,
1617, 1590, 1514, 1494, 1452, 1228, 699.

61. példa
N-[(R)-2-(4-Metil-fenil)- 1-fenil-etil]-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 80%-o0s ho-
zammal, 3-o0xo-4-aza-5a-androsztan-17p-karbonsavat
(R)-2-(4-metil-fenil)- 1-fenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCLy), 6, ppm: 0,47 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 2,25 (3H, szingulett),
0,65-3,30 (23H, multiplett), 5,34 (1H, kvartett,
J=5 Hz), 5,48 (1H, dublett, J=5 Hz), 6,80 (1H, szé-
les), 7,1-7,4 (9H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3218, 2935, 1664,
1495, 1305, 1121.

62. példa
N-[(S)-2-(4-Metil-fenil)- 1-fenil-etil]-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-17p-karboxamid
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A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 81%-os ho-
zammal, 3-o0xo-4-aza-5o-androsztan-173-karbonsavat
(S)-2-(4-metil)-1-fenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl3), 3, ppm: 0,51 (3H, szingu-

lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,70-3,20 (23H, multip-

lett), 2,29 (3H, szingulett), 5,23 (1H, kvartett,

J=7 Hz), 5,57 (1H, dublett, J=7 Hz), 6,50 (1H, szé-

les), 6,94 (2H, dublett, J=8 Hz), 7,02 (2H, dublett,

J=8 Hz), 7,15-7,35 (5H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2939, 1664, 1516,

1496, 1371, 1361, 1313, 1234, 1120, 798, 704.

63. példa

N-[(S)-2-(4-Metil-fenil)- I-fenil-etil]-4-metil-3-oxo-

4-aza-5a-androsztan-17f3-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk el 46%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-Sa-androsztan-17B-karbon-
savat (S)-2-(4-metil-fenil)-1-fenil-etil-aminnal rea-
galtatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,51 (3H, szingu-
lett), 0,85 (3H, szingulett), 0,70-2,50 (20H, multip-
lett), 2,29 (3H, szingulett), 2,91 (3H, szingulett),
2,90-3,15 (H, multiplett), 5,25 (1H, kvartett,
J=7 Hz), 5,58 (1H, dublett, J=7 Hz), 6,95 (2H,
dublett, J=8 Hz), 7,02 (2H, dublett, J=8 Hz),
7,15-7,35 (5H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3323, 2942 1646,
1516, 1454, 1393, 1305, 1228, 1103, 1037, 700.

64. példa

N’ N’-Difenil-3-ox0-4-aza-50-androsztin-173-

karbohidrazid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 57%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-Sa-androsztan-173-karbonsavat

N,N-difenil-hidrazinnal reagéltatva.

NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70-2,50 (20H, multip-
lett), 3,05 (1H, dublettek dublettje, J=13 ¢és 4 Hz),
5,45 (1H, széles), 6,97-7,37 (10H, multiplett), 7,51
(1H, széles).

IR-spektrum (KBr) v,,, cm-!: 3198, 2934, 1698,
1652, 1589, 1493, 1324, 1188, 1120, 746, 693.

65. példa

N’,N’-Difenil-3-oxo-4-aza-50.-

androszt-1-én-17B-karbohidrazid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk el 22%-o0s ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17p3-karbonsa-
vat N,N-difenil-hidrazinnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,71 (3H, szingu-

lett), 0,97 (3H, szingulett), 0,86-2,25 (20H, multip-

lett), 3,33 (1H, dublettek dublettje, J=9 és 7 Hz),

5,48 (1H, széles), 5,82 (1H, dublett, J=10 Hz),

6,79 (1H, dublett, J=9 Hz), 6,98—7,35 (10H, multip-

lett), 7,53 (1H, szingulett).
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IR-spektrum (KBr) v, cm-!': 3211, 2931, 1701,
1668, 1589, 1494, 1330, 814, 747, 693.

66. példa

N’,N’-Difenil-3-oxo-4-aza-

androszt-5-én-17B-karbohidrazid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példdban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk eld 25%-o0s ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat

N,N-difenil-hidrazinnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,73 (3H, szingu-
lett), 1,10 (3H, szingulett), 0,88—-2,51 (19H, multip-
lett), 4,78 (1H, multiplett), 6,98—7,31 (10H, multip-
lett), 7,51 (1H, szingulett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3240, 2944, 1682,
1662, 1590, 1495, 1385, 1222, 748, 691.

67. példa
N’,N’-Difenil-4-metil-3-oxo-4-aza-
5a-androsztdn-17B-karbohidrazid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 35%-os ho-
zammal, 4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-173-kar-
bonsavat N,N-difenil-hidrazinnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,92-2,59 (20H, multip-
lett), 2,95 (3H, szingulett), 3,06 (1H, dublettek dub-
lettje, J=12 és 3 Hz), 6,98—7,34 (10H, multiplett),
7,50 (1H, szingulett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3236, 3208, 2935,
1695, 1619, 1602, 1494, 754, 693.

68. példa
N’,N’-Difenil-4-metil-3-oxo-4-aza-
So-androszt-1-én-17B-karbohidrazid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 44%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17f3-kar-
bonsavat N,N-difenil-hidrazinnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,71 (3H, szingu-
lett), 0,92 (3H, szingulett), 0,75-2,29 (16H, multip-
lett), 2,95 (3H, szingulett), 3,34 (1H, dublettek dub-
lettje, J=13 és 4 Hz), 5,85 (1H, dublett, J=10 Hz),
6,67 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,98-7,35 (10H, mul-
tiplett), 7,50 (1H, szingulett).
IR-spektrum (KBr) v,,, cm~!: 3252, 2941, 1664,
1590, 1495, 747, 691.

69. példa

N’,N’-Difenil-4-metil-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-

17B-karbohidrazid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé mddon allithatjuk elé 25%-o0s ho-
zammal, az 5. referenciapéldédban ismertetett modon
elBallitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-173-kar-
bonsavat N,N-difenil-hidrazinnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,73 (3H, szingu-

lett), 1,05 (3H, szingulett), 0,85-2,40 (16H, multip-

lett), 2,51-2,55 (2H, multiplett), 3,12 (3H, szingu-
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lett), 5,02—5,05 (1H, multiplett), 6,99-7,32 (10H,
multiplett), 7,49 (1H, szingulett).

IR-spektrum (KBr) v,,, cm-1: 3246, 2964, 1698,
1622, 1591, 1495, 1332, 754, 694.

70. példa
N-[(18,2R)-2-Hidroxi-1,2-difenil-etil]-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-17p-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 60%-os ho-
zammal, 3-o0xo-4-aza-5o-androsztan-17f3-karbonsavat
(1R,2S)-2-amino-1,2-difenil-etanollal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D), 8, ppm: 0,60 (3H,
szingulett), 0,89 (3H, szingulett), 0,70-2,50 (23H,
multiplett), 3,05 (1H, dublettek dublettje, J=13 és
4 Hz), 5,00 (1H, dublett, J=5 Hz), 5,28 (1H, dub-
lett, J=5 Hz), 7,00~-7,30 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3426, 2938, 1659,
1494, 1453, 1387, 1307, 701.

71. példa
N-[(1S,2R)-2-Hidroxi-1,2-difenil-etil]-3-oxo-4-aza-
Sa-androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 88%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-So-androszt-1-én-17p3-karbonsa-
vat (1R,2S)-2-amino-1,2-difenil-etanollal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD,0D), 8, ppm: 0,60 (3H,
szingulett), 0,97 (3H, szingulett), 0,90-2,20 (16H,
multiplett), 3,00 (3H, széles), 3,32 (1H, dublettek
dublettje, J=13 és 4 Hz), 5,00 (1H, dublett,
J=5Hz), 5,28 (1H, dublett, J=5 Hz), 5,83 (1H, dub-
lett, J=9 Hz), 6,87 (1H, dublett, J=9 Hz),
7,05-7,30 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) vp,, cm-1:
1598, 1496, 1455, 822, 700.

3273, 2933, 1664,

72. példa
N-[(IR,2S)-2-Hidroxi-1,2-difenil-etil]-3-oxo-4-aza-
So-androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegytiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 56%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17f3-karbonsavat
(1S,2R)-2-amino-1,2-difenil-etanollal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D), §, ppm: 0,66 (3H,
szingulett), 0,87 (3H, szingulett), 0,70-2,70 (21H,
multiplett), 3,05 (1H, dublettek dublettje, J=13 és
3 Hz), 5,07 (1H, dublett, J=4 Hz), 5,30 (1H, dublet-
tek dublettje, J=7 és 4 Hz), 5,76 (1H, széles), 6,12
(1H, dublett, J=7 Hz), 6,96—7,08 (4H, muitiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-! 3292, 3210, 2932, 1664,
1490, 1453, 1360, 1308, 698, 586.

73. példa

N-[(IR,25)-2-Hidroxi-1,2-difenil-etil]-3-oxo0-4-aza-

Sa-androszt-1-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
moédszerhez hasonlé modon Aallithatjuk elé 71%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-Sa-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat (1S,2R)-2-amino-1,2-difenil-etanollal reagaltatva.
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NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,57 (3H, szingu-
lett), 0,95 (3H, szingulett), 0,80-2,80 (17H, multip-
lett), 3,35 (1H, multiplett), 5,08 (1H, dublett,
J=4 Hz), 5,31 (1H, dublettek dublettje, J=7 és
4 Hz), 5,84 (1H, dublett, J=9 Hz), 6,05 (1H, szé-
les), 6,16 (1H, dublett, J=7 Hz), 6,84 (1H, dublett,
J=9 Hz), 6,95-7,40 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3438, 3278, 2931,
2846, 1679, 1601, 1494, 1452, 1386, 1220, 1124,
1064, 825, 700, 589.

74. példa

N-[a-(Metoxi-karbonil)-a-fenil-benzil]-3-oxo-4-

aza-androszt-5-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 29%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17B-karbonsavat
difenil-glicin-metil-éterrel reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCL,), 8, ppm: 0,59 (3H, szingu-
lett), 1,08 (3H, szingulett), 1,00-2,55 (18H, multip-
lett), 3,75 (3H, szingulett), 4,80 (1H, multiplett),
6,99 (1H, széles), 7,20~ 7,45 (11H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2966, 2947, 1745,
1681, 1491, 1449, 1241, 1221, 698.

75. példa
N-(Difenil-metil)-N-metil-4-metil-3-oxo-4-aza-
Sa-androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiletet a 20. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el 55%-os ho-
zammal, a 24. példaban ismertetett modon eldallitott
N-(difenil-metil)-4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androsz-
tan-17B-karboxamidot metil-jodiddal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,84 (3H, szingu-
lett), 0,93 (3H, szingulett), 0,80—2,45 (16H, multip-
lett), 2,85 (3H, szingulett), 2,97 (3H, szingulett),
3,35 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 4 Hz),
5,58 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,65 (1H, dublett,
J=10 Hz), 7,10-7,32 (11H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2934, 1662, 1639,
1606, 1446, 1396, 1272, 1103, 700.

76. példa

N-(Difenil-metil)-4-(2-karboxi-etil)-3-oxo-4-aza-

So-androsztan-17B-karboxamid

10 ml acetonban feloldunk 250 mg, a kdvetkez8k-
ben ismertetésre keriil§ 77. példaban leirt modon el6al-
lithaté N-(difenil-metil)-4-(3-hidroxi-propil)-3-oxo-4-
aza-3a-androsztan-17f3-karboxamidot, majd a kapott ol-
dathoz 0 °C-on 1 ml Jones-féle reagenst adunk. Az igy
kapott reakcidelegyet 0 °C-on 30 percen 4t keverjiik,
majd izopropil-alkoholt adunk hozza. A kivalt oldhatat-
lan anyagot Cellite markanevii sziréanyagon kiszfir-
jik, majd a szirletet csokkentett nyomason beparoljuk.
A kivalt kristalyokat kiszirjiik, majd dietil-éterrel mos-
suk. fgy 202 mg mennyiségben a cim szerinti vegyiile-
tet kapjuk.
NMR-spektrum (CDCl;), 3, ppm: 0,68 (3H, szingu-

lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,70—2,65 (22H, multip-

lett), 3,14 (1H, dublett, J=12 Hz), 3,63 (1H, multip-
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lett), 3,83 (1H, multiplett), 5,88 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,28 (1H, dublett, }=8 Hz), 7,20-7,40
(10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3301, 2942, 1729,
1643, 1622, 1600, 1494, 1449, 1227, 1193, 1029,
699.

77. példa
N-(Difenil-metil)-4-(3-hidroxi-propil)-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyliletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk eld 70%-os ho-
zammal, 4-(3-hidroxi-propil)-3-0xo0-4-aza-So-androsz-
tan-17p-karbonsavat difenil-metil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,68 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,70—2,30 (20H, multip-
lett), 2,40-2,56 (2H, multiplett), 2,90 (1H, széles),
3,06 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 4 Hz),
3,40-3,78 (4H, multiplett), 5,87 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,30 (1H, dublett, J=8 Hz), 7,18-7,40
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3309, 2940, 1644,
1618, 1522, 1494, 1448, 1412, 1227, 699.

78. példa
N-[1,2-Di(2-tienil)-etil]-3-ox0-4-aza-5a-androszt-
1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonldo médon éllithatjuk elé 59%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-Sa-androszt-1-én-1703-karbonsa-
vat 1,2-di(2-tienil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,58 és 0,67 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,99 (3H, szingu-
lett), 3,25-3,48 (3H, szingulett), 5,47-5,73 (3H,
multiplett), 5,84 (1H, dublettek dublettje, J=11 és
3 Hz), 6,72—-7,25 (7H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2993, 1675, 1498, 695.

79. példa

N-[2-(4-Fluor-fenil)- 1-(2-tienil)-etil]-3-oxo0-4-aza-

Sa-androszt-1-én-173-karboxamid

A cim szerinti vegyliletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el6 64%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-So-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat 2-(4-fluor-fenil)-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagal-
tatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,51 és 0,61 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,95 (3H, szingu-
lett), 3,08-3,42 (3H, multiplett), 5,35-5,73 (3H,
multiplett), 5,82 (1H, dublettek dublettje, J=11 és
3 Hz), 6,73-7,23 (8H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,, cm-1: 3288, 2934, 1675,
1599, 1509, 1443, 1221, 817, 696.

80. példa

N-[2-(4-Metil-fenil)-1-(2-tienil)-etil]-3-oxo-4-aza-

5a-androszt-1-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példéban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 46%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-Sa-androszt-1-én-173-karbonsa-
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vat 2-(4-metil-fenil)-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagal-

tatva.

NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,45 és 0,58 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,93 (3H, szingu-
lett), 2,31 (3H, szingulett), 3,0—-3,4 (3H, multiplett),
5,3-5,7 (3H, multiplett), 5,82 (1H, dublettek dub-
lettje, J=11 és 3 Hz), 6,6—7,2 (8H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3288, 2932, 1675,
1599, 1515, 1227, 816, 695.

81. példa
N-[2-(4-Metoxi-fenil)- 1 -fenil-etil]-3-oxo-4-aza-50.-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
moédszerhez hasonlé médon allithatjuk el 44%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-50-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat 2-(4-metoxi-fenil)-1-fenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,52 és 0,53 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,94 és 0,95 (&ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 2,91-3,18 (2H, mul-
tiplett), 3,31 (1H, széles szingulett), 3,76 (3H,
szingulett), 5,15-5,6 (3H, multiplett), 5,82 (1H,
dublettek dublettje, J=11 és 3 Hz), 6,72-7,37
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-i: 2934, 1675, 1600,
1512, 1248, 1177, 817, 699.

82. példa

N-[(2-(4-Metoxi-fenil)- 1-(2-tienil)-etil]-3-0xo0-4-

aza-5a-androszt-1-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példéban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el 65%-os ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-5a-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat 2-(4-metoxi-fenil)-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagal-
tatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,47 és 0,58 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,94 (3H, szingu-
lett), 3,0-3,38 (3H, multiplett), 3,77 (3H, szingu-
lett), 5,26 (1H, szingulett), 5,20—5,67 (2H, multip-
lett), 5,82 (1H, dublettek dublettje, J=14 és 6 Hz),
6,73-7,2 (8H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3196, 2931, 1676,
1600, 1513, 1248, 1031, 819.

83. példa
N-[2-Fenil-1-(2-tienil)-etil]-3-oxo-4-aza-5a.-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 54%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5So-androsztan-17p-karbonsavat
2-fenil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCL;), 8, ppm: 0,46 és 0,61 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,06 (3H, szingu-
lett), 3,12 (1H, multiplett), 4,7—5,7 (2H, multiplett),
6,7-7,4 (8H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) vp,,, cm~1: 1665, 1601.

84. példa
N-[2-Fenil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-173-karboxamid
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A cim szerinti vegyiletet a 20. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 20%-os ho-
zammal, N-[2-fenil-1-(2-tienil)-etil]-3-0x0-4-aza-5a-
androsztin-17p-karboxamidot metil-jodiddal rea-
galtatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,45 és 0,60 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,07 (3H, szin-
gulett), 2,93 (3H, szingulett), 3,21 (3H, multip-
lett), 4,7-5,7 (2H, multiplett), 6,7-7,4 (8H, mul-
tiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,, cm~!: 1666, 1601.

85. példa
N-[2-Fenil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-0x0-4-aza-
androszt-5-én-173-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk eld 48%-o0s ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
el@allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17B-kar-
bonsavat 2-fenil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCL,), 8, ppm: 0,46 és 0,61 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 1,08 (3H, szingu-
lett), 2,92 (3H, szingulett), 4,7-5,7 (3H, szingu-
lett), 6,7—7,4 (8H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm~!: 1665, 1601.

86. példa
N-[2-Fenil-1-(2-tienil)-etil]-3-oxo-4-aza-5a-
androszt-2-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon éllithatjuk el 58%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-173-karbonsa-
vat 2-fenil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,42 és 0,58 (6ssze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,97 (3H, szingu-
lett), 3,05-3,38 (3H, multiplett), 5,28 (1H, szingu-
lett), 5,37-5,74 (2H, multiplett), 5,80 (1H, dublet-
tek dublettje, J=14 és 5 Hz), 6,77 (1H, multiplett),
6,91 (2H, multiplett), 7,08—7,33 (6H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2967, 2933, 1674,
1600, 1469, 1227, 697.

87. példa
N-[Bisz(4-metoxi-fenil)-metil]-3-ox0-4-aza-5a-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon éllithatjuk elé 69%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5o-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat bisz(4-metoxi-fenil)-metil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,77 (3H, szin-
gulett), 0,97 (3H, szingulett), 3,32 (1H, triplett,
J=10 Hz), 3,78 (3H, szingulett), 3,79 (3H, szingu-
lett), 5,7-5,9 (3H, multiplett), 6,18 (1H, dublett,
J=9 Hz), 6,7-7,2 (9H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v,, cm-1: 2934, 2837, 1678,
1661, 1601, 1509, 1245, 1175, 1034, 818.

88. példa
N-[1,2-Di(2-tienil)-etil]-3-ox0-4-aza-5a.-
androsztan-17B-karboxamid
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A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
médszerhez hasonld modon allithatjuk el 47%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androsztan-17p-karbonsavat
1,2-di(2-tienil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCL5), 8, ppm: 0,57 és 0,66 (6ssze-

sen 3H, mindegyik szingulett), 0,98 (3H, szingu-

lett), 3,21 (1H, multiplett), 5,4-5,9 (3H, multiplett),
6,7—-7,3 (8H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 1670, 1601.

89. példa
N-[1,2-Di(2-tienil)-etil]-4-metil-3-ox0-4-aza-5a.-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
médszerhez hasonld modon allithatjuk eld 37%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett médon el6-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5o-androsztédn-17p3-kar-
bonsavat 1,2-di(2-tienil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,56 és 0,66 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,97 (3H, szingu-
lett), 2,91 (3H, szingulett), 3,12 (1H, multiplett),
5,4-5,9 (2H, multiplett), 6,7-7,3 (6H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 1670, 1602.

90. példa
N-[1,2-Di(2-tienil)-etil]-3-oxo-4-aza-androszt-5-
én-17p-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld médon allithatjuk el 40%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat
1,2-di(2-tienil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCL,), 8, ppm: 0,57 ¢s 0,67 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,98 (3H, szingu-
lett), 5,4—5,9 (4H, multiplett), 6,7—7,3 (6H, multip-
lett).
IR-spektrum (KBr) v, cm=1: 1665, 1601.

91. példa
N-[1,2-Di(2-tienil)-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonléo modon allithatjuk elé 49%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
elBallitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-173-kar-
bonsavat 1,2-di(2-tienil)-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 3, ppm: 0,56 és 0,66 (Ossze-
sen 3H, mindegyik szingulett), 0,97 (3H, szingu-
lett), 2,93 (3H, szingulett), 5,4-5,9 (3H, multiplett),
6,7-7,3 (6H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-t: 1665, 1600.

92. példa

N-[a-(4-Metoxi-fenil)-benzil]-3-oxo-4-aza-50.-

androszt-1-én-17P-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 66%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5o-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat a-(4-metoxi-fenil)-benzil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,69 (3H, szingu-

lett), 1,00 (3H, szingulett), 3,36 (1H, multiplett),
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3,60 (3H, szingulett), 5,73 (1H, széles szingulett),
5,84 (2H, multiplett), 6,23 (1H, dublett, J=8 Hz),
6,78-7,38 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2935, 1678, 1511,
1248, 818, 699.

93. példa
N-[a-(4-Metoxi-fenil)-benzil]-3-oxo0-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példiban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 40%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-Sa-androsztan-17B-karbonsavat
o-(4-metoxi-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,67 (3H, szingulett),
0,89 (3H, szingulett), 0,70-2,70 (20H, multiplett),
3,05 (1H, dublettek dublettje, J=11 és 4 Hz), 5,68
(1H, széles), 6,22 (1H, dublett, J=7 Hz), 6,82-6,88
(2H, multiplett), 7,10—7,36 (7H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3304, 2935, 1664,
1511, 1248, 1033, 700.

94. példa
N-[a-(4-Metoxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
Sa-androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 46%-o0s ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon eld-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-178-karbon-
savat a-(4-metoxi-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 3, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,70-2,30 (16H, multip-
lett), 2,41-2,46 (2H, multiplett), 2,92 (3H, szingu-
lett), 3,02 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 3 Hz),
3,79 (3H, szingulett), 5,83 (1H, dublett, J=8 Hz),
6,22 (1H, dublett, J=8 Hz), 6,83-6,87 (2H, multip-
lett), 7,11-7,35 (7H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3306, 2936, 1644,
1624, 1511, 1248, 1034, 699.

95. példa
N-[a-(4-Metoxi-fenil)-benzil]-3-oxo-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 57%-os ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-androszt-5-én-17f3-karbonsavat
o-(4-metoxi-fenil)-benzil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 1,09 (3H, szingulett), 1,05—2,70 (19H, multip-
lett), 3,79 (3H, szingulett), 4,80-4,82 (1H, multip-
lett), 5,85 (1H, dublett, J=8 Hz), 6,23 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,83-6,88 (2H, multiplett), 7,11-7,40
(7H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1:
1033, 700.

1661, 1511, 1249,

96. példa

N-[a-(4-Metoxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-oxo-4-aza-

androszt-5-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 47%-os ho-
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zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon el6-

allitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-173-karbon-

savat a-(4-metoxi-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.

NMR-spektrum (CDCly), 6, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 1,04 (3H, szingulett), 1,10-2,30 (16H, multip-
lett, 2,49-2,54 (2H, multiplett), 3,11 (3H, szingu-
lett), 3,79 (3H, szingulett), 5,01-5,04 (1H, multip-
lett), 5,85 (1H, dublett, J=8 Hz), 6,23 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,83-6,87 (2H, multiplett), 7,12-7,35
(7H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3312, 2945, 1669,
1644, 1511, 1248, 1033, 700.

97. példa

N-[2-Fenil-1-(2-tienil-etil]-3-oxo-4-aza-androszt-

5-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 45%-os ho-
zammal, 3-o0xo-4-aza-androszt-5-én-17f-karbonsavat
2-fenil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCls), 3, ppm: 0,45 és 0,61 (Gsszesen

3H, mindegyik szingulett), 1,07 (3H, szingulett),

4,7-5,7 (4H, multiplett), 6,7—7,4 (8H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm~1: 1663, 1602,

98. példa
N-[(S)-1,2-Difenil-etil]-3-oxo-4-aza-5a-androszt-
1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
mdédszerhez hasonlé mddon allithatjuk elé 91%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-So-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat (S)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,51 (3H, szingu-
lett), 0,94 (3H, szingulett), 0,90-2,20 (16H, multip-
lett), 3,00-3,11 (2H, multiplett), 3,31 (1H, triplett,
J=8 Hz), 5,22-5,31 (1H, multiplett), 5,47 (1H, szé-
les), 5,59 (1H, dublett, J=7 Hz), 5,80 (1H, dublett,
J=10 Hz), 6,77 (1H, dublett, J=10 Hz), 7,00-7,35
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-i: 3225, 2931, 1667,
1602, 1495, 1475, 1453, 1220, 825, 698.

99. példa
N-[(S)-1,2-Difenil-etil]-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-
17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el 92%-os ho-
zammal, 3-0xo0-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat
(S)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl3), 8, ppm: 0,54 (3H, szin-
gulett), 1,07 (3H, szingulett), 0,80-2,60 (18H, mul-
tiplett), 3,00-3,20 (2H, multiplett), 4,77-4,80 (1H,
multiplett), 5,23-5,31 (1H, multiplett), 5,60 (1H,
dublett, J=7 Hz), 7,00-7,40 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2943, 1677, 1660,
1640, 1518, 1496, 1454, 1386, 1223, 699.

100. példa
N-[(S)-1,2-Difenil-etil]-4-metil-3-ox0-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid
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A cim szerinti vegyiiletet az 1. példéban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk el 77%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-5So-androsztan-17p-karbon-
savat (S)-1,2-difenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,50 (3H, szin-

gulett), 0,85 (3H, szingulett), 0,70—2,20 (18H, mul-

tiplett), 2,40-2,50 (2H, multiplett), 2,92 (3H,
szingulett), 2,99-3,17 (3H, szingulett), 5,26 (1H,
kvartett, J=7 Hz), 5,58 (1H, dublett, }=7 Hz),
7,03—7,34 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3318, 2941, 1645,

1528, 1495, 1454, 1393, 1305, 1228, 1031, 757,

700.

101. példa
N-[(8)-1,2-Difenil-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-50.-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példdban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk el 90%-os ho-
zammal, a 4. referenciapélddban ismertetett médon eld-
allitott 4-metil-3-oxo-4-aza-50.-androszt-1-én-17p-kar-
bonsavat (S)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,51 (3H, szingu-
lett), 0,89 (3H, szingulett), 0,90-2,20 (16H, multip-
lett), 2,94 (3H, szingulett), 3,33 (1H, dublettek dub-
lettje, J=13 és 4 Hz), 5,22-5,31 (1H, multiplett),
5,59 (1H, dublett, J=7 Hz), 5,84 (1H, dublett,
J=10 Hz), 6,65 (1H, dublett, J=10 Hz), 7,00-7,40
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3320, 2941, 1659,
1603, 1525, 1495, 1453, 1226, 820, 699.

102. példa
N-[(S)-1,2-Difenil-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld médon allithatjuk el 91%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
eldallitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-kar-
bonsavat (S)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCL), 8, ppm: 0,53 (3H, szingu-
lett), 1,01 (3H, szingulett), 0,90—-2,30 (16H, multip-
lett), 2,49-2,54 (2H, multiplett), 3,11 (3H, szingu-
lett), 3,05-3,20 (2H, multiplett), 5,00-5,03 (1H,
multiplett), 5,27 (1H, kvartett, J=7 Hz), 5,60 (1H,
dublett, =7 Hz), 7,00-7,40 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v.,., cm-1: 3402, 2949, 1648,
1624, 1520, 1468, 1361, 1267, 760, 700.

103. példa

N-[(R)-1,2-Difenil-etil]-3-oxo-4-aza-50-androszt-

1-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példédban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 73%-os ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat (R)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCL), 3, ppm: 0,46 (3H, szingu-

lett), 0,95 (3H, szingulett), 0,90—1,80 (14H, multip-

lett), 2,00-2,25 (2H, multiplett), 2,95-3,23 (2H,
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multiplett), 3,31 (1H, triplett, J=7 Hz), 5,30-5,55
(3H, multiplett), 5,82 (1H, dublett, J=10 Hz),
6,79 (1H, dublett, J=10 Hz), 7,10-7,40 (10H, mul-
tiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3214, 2936, 1676,
1601, 1528, 1495, 1453, 1229, 818, 698.

104. példa
N-[(R)-2,2-Difenil-etil]-3-oxo-4-aza-androszt-35-
én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példéban ismertetett
modszerhez hasonld modon allithatjuk elé 80%-os ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-17p-karbonsavat
(R)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,49 (3H, szingu-
lett), 1,08 (3H, szingulett), 0,90-2,30 (16H, multip-
lett), 2,40-2,60 (2H, multiplett), 2,90-3,25 (2H,
multiplett), 4,67-4,79 (1H, multiplett), 5,30-5,38
(1H, multiplett), 5,50 (1H, dublett, J=8 Hz),
7,10-7,40 (11H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3185, 2945, 1670,
1495, 1454, 1386, 1222, 832, 760, 699.

105. példa
N-[(R)-1,2-Difenil-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-50.-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyliletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 96%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-17-karbon-
savat (R)-1,2-difenil-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCL,), 8, ppm: 0,46 (3H, szingu-
lett), 0,87 (3H, szingulett), 0,70-2,20 (18H, multip-
lett), 2,30-2,50 (2H, multiplett), 2,92 (3H, szingu-
lett), 2,95-3,20 (3H, multiplett), 5,29-5,37 (1H,
multiplett), 5,48 (1H, dublett, J=7 Hz), 7,05-7,40
(10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3317, 2939, 1645,
1527, 1495, 1453, 1392, 1305, 1228, 1032, 699.

106. példa
N-[(R)-1,2-Difenil-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-50.-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 86%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett moédon el6-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-17p3-kar-
bonsavat (R)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,46 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,80—-2,25 (16H, multip-
lett), 2,95 (3H, szingulett), 2,90-3,40 (3H, multip-
lett), 5,29-5,38 (1H, multiplett), 5,49 (1H, dublett,
1=7 Hz), 5,88 (1H, dublett, J=9 Hz), 6,69 (1H, dub-
lett, J=9 Hz), 7,10—7,40 (10H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) vy, cm-1: 3323, 2940, 1663,
1603, 1525, 1495, 1453, 1227, 820, 699.

107. példa
N-[(R)-1,2-Difenil-etil]-4-metil-3-oxo0-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
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A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el 82%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
el@allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-kar-
bonsavat (R)-1,2-difenil-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 6, ppm: 0,49 (3H, szingu-

lett), 1,03 (3H, szingulett), 0,90—2,30 (16H, multip-

lett), 2,50-2,60 (2H, multiplett) 3,11 (3H, multip-
lett), 2,99-3,20 (2H, multiplett), 5,00-5,03 (1H,
multiplett), 5,30-5,38 (1H, multiplett), 5,50 (1H,
dublett, J=7 Hz), 7,10-7,40 (10H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3434, 2940, 1672,
1663, 1649, 1495, 1453, 1389, 758, 701.

108. példa
N-[1-Metil-1-(2-tienil)-etil]-3-oxo-4-aza-50.-
androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegylletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonld moédon allithatjuk el6 27%-o0s ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-So-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat 1-metil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCL;), 6, ppm: 0,68 (3H, szingu-
lett), 0,97 (3H, szingulett), 0,90— 1,85 (16H, multip-
lett), 1,81 (3H, szingulett), 1,82 (3H, szingulett),
2,02-2,07 (2H, multiplett), 3,32 (1H, triplett,
J=9 Hz), 5,39 (1H, széles), 5,53 (1H, szingulett),
5,81 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,79 (1H, dublett,
J=10 Hz), 6,91-6,99 (2H, multiplett), 7,16—7,19
(1H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3253, 2931, 1675,
1656, 1596, 1489, 1453, 818, 700.

109. példa
N-[1-Metil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
So-androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 42%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett médon eld-
allitott 4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androsztan-17B-karbon-
savat 1-metil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,70-2,25 (18H, multip-
lett), 1,81 (3H, szingulett), 1,82 (3H, szingulett),
2,42-2,47 (2H, multiplett), 2,92 (3H, szingulett),
3,02 (1H, dublettek dublettje, J=12 és 3 Hz),
5,51 (1H, szingulett), 6,91-6,99 (2H, multiplett),
7,16—-7,18 (1H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3312, 2943, 1671,
1627, 1537, 1526, 1383, 1227, 707.

110. példa

N-[1-Metil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-

Sa-androszt-1-én-17p-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 2. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el6 26%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-oxo0-4-aza-5a-androszt-1-én-17-kar-
bonsavat 1-metil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,68 (3H, szingu-

lett), 0,92 (3H, szingulett), 0,90—1,86 (12H, multip-
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lett), 1,81 (3H, szingulett), 1,82 (3H, szingulett),
1,96-2,17 (4H, multiplett), 2,95 (3H, szingulett),
3,34 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 3 Hz),
5,52 (1H, szingulett), 5,86 (1H, dublett, J=10 Hz),
6,68 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,91-6,99 (2H, multip-
lett), 7,16—7,19 (1H, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3323, 2967, 2941,
1658, 1604, 1540, 1245, 821.

111. példa
N-[1-Metil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 2. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 50%-os ho-
zammal, az 5. referenciapélddban ismertetett modon
eldallitott 4-metil-3-ox0-4-aza-androszt-5-én-17-kar-
bonsavat 1-metil-1-(2-tienil)-etil-aminnal reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,71 (3H, szingu-
lett), 1,05 (3H, szingulett), 1,05-2,29 (16H, multip-
lett), 1,82 (3H, szingulett), 1,83 (3H, szingulett),
2,50-2,55 (2H, multiplett), 3,11 (3H, szingulett),
5,01-5,04 (1H, multiplett), 5,54 (1H, szingulett),
6,91-7,00 (2H, multiplett), 7,16—7,19 (1H, multip-
lett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-i: 3321, 2966, 1677,
1636, 1522, 1383, 1247, 688.

112. példa
N-[o-(4-Hidroxi-fenil)-benil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
Sa-androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonld médon 90%-os hozammal allithat-
juk eld, a 4. referenciapéldaban ismertetett 4-metil-3-
0x0-4-aza-50-androszt-1-én-17p3-karbonsavat a-(4-
hidroxi-fenil)-benzil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D), 8, ppm: 0,67 (3H,
szingulett), 0,91 (3H, szingulett), 0,93-2,03 (16H,
multiplett), 2,18-2,22 (2H, multiplett), 2,94 (3H,
szingulett), 3,35 (1H, dublettek dublettje, J=13 és
3 Hz), 5,83 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,16 (1H, szin-
gulett), 6,70 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,75-6,80
(2H, multiplett), 7,01-7,06 (2H, multiplett),
7,20-7,35 (SH, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3274, 2943, 1641,
1615, 1599, 1514, 820, 703.

113. példa

N-[a-(4-Hidroxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-oxo-4-

aza-androszt-5-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 25%-o0s ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
elBallitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-kar-
bonsavat a-(4-hidroxi-fenil)-benzil-aminnal reagal-
tatva.

NMR-spektrum (CDCl;), 3, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 1,04 (3H, szingulett), 1,07-2,30 (17H, multip-
lett), 2,49-2,55 (2H, multiplett), 3,12 (3H, szin-
gulett), 5,04 (1H, dublettek dublettje, J=5 és 2 Hz),
5,87 (1H, dublett, J=8 Hz), 6,20 (1H, dublett,
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J=8 Hz), 6,73-6,78 (2H, multiplett), 7,02—-7,07
(2H, multiplett), 7,22-7,36 (SH, multiplett).

IR-spektrum (KBr) v,,, cm-1: 3282, 2946, 1628,
1595, 1517, 1452, 1274, 1239, 701.

114. példa

N-[(S)-1-Fenil-2-(4-metil-fenil)-etil]-3-ox0-4-aza-

So-androszt-1-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk el6 71%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17B-karbonsa-
vat (S)-1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil-aminnal reagél-
tatva.

NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,51 (3H, szin-
gulett), 0,94 (3H, szingulett), 0,90-2,20 (16H, mul-
tiplett), 2,28 (3H, szingulett), 3,00-3,07 (2H, mul-
tiplett), 3,31 (1H, triplett, J=7 Hz), 5,23 (1H, dublet-
tek dublettje, J=14 és 7 Hz), 5,40 (1H, széles),
5,58 (1H, dublett, J=7 Hz), 5,80 (1H, dublett,
J=10 Hz), 6,77 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,93 (2H,
dublett, J=8 Hz), 7,03 (2H, dublett, J=8 Hz),
7,19-7,33 (SH, multiplett.).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3438, 3226, 2931,
1683, 1676, 1607, 1475, 698.

115. példa
N-[(S)-1-Fenil-2-(4-metil-fenil)-etil]-3-oxo-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonld mddon allithatjuk elé 81%-os ho-
zammal, 3-o0x0-4-aza-androszt-5-én-173-karbonsavat
(S)-1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,54 (3H, szingu-
lett), 1,07 (3H, szingulett), 1,00-2,60 (19H, multip-
lett), 2,28 (3H, szingulett), 3,00—3,09 (2H, multip-
lett), 4,76~4,79 (1H, multiplett), 5,24 (1H, dublet-
tek dublettje, J=14 és 7 Hz), 5,58 (1H, dublett,
J=7 Hz), 6,93 (2H, dublett, J=8 Hz), 7,03 (2H, dub-
lett, J=8 Hz), 7,17-7,33 (5H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3420, 3140, 2944,
1678, 1660, 1637, 1518, 707.

116. példa

N-[(S)-1-Fenil-2-(4-metil-fenil)-etil[-4-metil-3-

oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-173-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példéban ismertetett
médszerhez hasonlé mddon allithatjuk el 50%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon eld-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5o-androszt-1-én-17p-kar-
bonsavat (S)-1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil-aminnal rea-
galtatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,51 (3H, szin-
gulett), 0,89 (3H, szingulett), 0,80-2,20 (16H, mul-
tiplett), 2,28 (3H, szingulett), 2,94 (3H, szingulett),
3,02-3,07 (2H, multiplett), 3,33 (1H, dublettek dub-
lettje, J=13 és 3 Hz), 5,20-5,30 (1H, multiplett),
5,57 (1H, dublett, J=7 Hz), 5,87 (2H, dublett,
J=10 Hz), 6,66 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,93 (2H,
dublett, J=8 Hz), 7,03 (2H, dublett, J=8 Hz),
7,19-7,33 (5H, multiplett).
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IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3359, 2945, 1651,

1598, 1525, 1448, 700.

117. példa

N-[(S)-1-Fenil-2-(4-metil-fenil)-etil]-4-metil-3-

oxo-4-aza-androszt-5-én-173-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példédban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 58%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldaban ismertetett modon
eldallitott 4-metil-3-ox0-4-aza-androszt-5-én-17p-kar-
bonsavat (S)-1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil-aminnal rea-
galtatva.

NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,53 (3H, szin-
gulett), 1,01 (3H, szingulett), 1,05-2,27 (16H, mul-
tiplett), 2,28 (3H, szingulett), 2,49-2,54 (2H, mul-
tiplett), 3,03-3,07 (2H, multiplett), 3,11 (3H, szin-
gulett), 5,02 (1H, dublettek dublettje, J=5 és 2 Hz),
5,24 (1H, dublettek dublettje, J=15 és 7 Hz), 5,58
(1H, dublett, J=7 Hz), 6,93 (2H, dublett, J=8 Hz),
7,03 (2H, dublett, J=8 Hz), 7,19-7,33 (SH, multip-
lett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3396, 2945, 1665,
1645, 1627, 1519, 1471, 704,

118. példa

N-(Difenil-metil)-3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-

17B-karboxamid

20 ml vizmentes dioxanban feloldunk 640 mg N-(di-
fenil-metil)-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17p-kar-
boxamidot, majd a kapott oldathoz hozzaadunk 310 mg
2,3-diklor-5,6-diciano-p-benzokinont és 1356 mg N,O-
bisz(trimetil-szilil)-trifluor-acetamidot. Az igy kapott
reakcidelegyet szobah6mérsékleten 4 oran at keverjiik,
majd visszafolyat6 hiitd alkalmazasaval 13 6ran 4t for-
raljuk. Ezt kvetGen a reakcidelegyet szobahdmérséklet-
re visszahtitjiik, majd 100 m! metilén-kloriddal higitjuk.
Az igy kapott keveréket 1 N vizes sosavoldattal, vizzel,
vizes natrium-hidrogén-karbonat-oldattal és végiil teli-
tett vizes natrium-klorid-oldattal mossuk, vizmentes
magnézium-szulfat folott szaritjuk és csokkentett nyo-
mason beparoljuk. A maradékot 15 g szilikagélen osz-
lopkromatografias tisztitasnak vetjiik ala. Aceton és me-
tilén-klorid 1:9 és 2:3 kozotti térfogataranyu elegyei-
vel végzett gradienselualds eredményekért 370 mg
mennyiségben a cim szerinti vegyiiletet kapjuk.

A cim szerinti vegyulet NMR-spektruma és IR-
spektruma azonos a 7. példaban ismertetett médon elé-
allitott termék megfeleld spektrumaival.

119. példa

N-[1-(4-Acetamido-fenil)- 1-metil-etil]-3-oxo-4-

aza-5a-androsztan-17p-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 73%-os ho-
zammal, 3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17p-karbonsavat
4-(1-amino-1-metil-etil)-acetaniliddel reagéltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D), §, ppm: 0,65 (3H,

szingulett), 0,89 (3H, szingulett), 0,75-2,20 (18H,

multiplett), 1,65 (3H, szingulett), 1,68 (3H, szingu-

lett), 2,13 (3H, szingulett), 2,37-2,43 (2H, multip-
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lett), 3,05 (1H, dublettek dublettje, J=12 és 4 Hz),
7,31 (2H, dublett, J=8 Hz), 7,45 (2H, dublett,
J=8 Hz).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3303, 3194, 2940, 2917,
1698, 1672, 1609, 1546, 1495, 1405, 829, 560.

120. példa
N-[1-(4-Acetamido-fenil)- 1-metil-etil]-3-oxo-4-
aza-5a-androszt-1-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiletet a 37. példéban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithatjuk eld 59%-os ho-
zammal, 3-o0xo0-4-aza-5a.-androszt-1-én-17p-karbonsa-
vat 4-(1-amino-1-metil-etil)-acetaniliddel reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D), 3, ppm: 0,66 (3H,
szingulett), 0,97 (3H, szingulett), 1,00-2,20 (16H,
multiplett), 1,66 (3H, szingulett), 1,68 (3H, szingu-
lett), 2,13 (3H, szingulett), 3,32 (1H, dublettek dub-
lettje, J=9 és 6 Hz), 5,80 (1H, dublett, J=10 Hz),
6,82 (1H, dublett, J=10 Hz), 7,32 (2H, dublett,
J=9 Hz), 7,45 (2H, dublett, J=9 Hz).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3305, 3193, 2936,
1707, 1672, 1606, 1545, 1495, 1321, 822, 561.

121. példa
N-[1-(4-Acetamido-fenil)-1-metil-etil]-3-0x0-4-
aza-androszt-5-én-173-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé médon allithatjuk elé 50%-os ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-17f-karbonsavat
4-(1-amino-1-metil-etil)-acetaniliddel reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D), 8, ppm: 0,68 (3H,
szingulett), 1,10 (3H, szingulett), 1,00-2,50 (18H,
multiplett), 1,66 (3H, szingulett), 1,68 (3H, szingu-
lett), 2,18 (3H, szingulett), 7,32 (2H, dublett,
J=9 Hz), 7,45 (2H, dublett, J=9 Hz).
IR-spektrum (KBr) vg,, cm-1: 3300, 3194, 2939,
1705, 1671, 1610, 1574, 1495, 1387, 1322, 1225,
830, 561.

122. példa
N-[1-(4-Acetamido-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-
oxo-4-aza-5So-androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé moédon allithatjuk elé 40%-os ho-
zammal, a 2. referenciapéldaban ismertetett méodon el6-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17p-karbon-
savat 4-(1-amino-1-metil-etil)-acetaniliddel reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 6, ppm: 0,66 (3H, szingu-
lett), 0,90 (3H, szingulett), 0,75—2,50 (21H, multip-
lett), 1,67 (3H, szingulett), 1,69 (3H, szingulett),
2,15 (3H, szingulett), 2,93 (3H, szingulett), 3,04
(1H, dublettek dublettje, J=12 és 3 Hz), 5,54 (1H,
széles), 7,33 (2H, dublett, J=8 Hz), 7,42 (2H, dub-
lett, J=8 Hz).
IR-spektrum (KBr) vp,, cm-1: 3305, 2938, 1688,
1673, 1623, 1530, 1398, 1318, 1252, 834, 557.

123. példa
N-[1-(4-Acetamido-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-
oxo0-4-aza-5o-androszt-1-én-17B-karboxamid
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A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
médszerhez hasonld modon allithatjuk el 67%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-kar-
bonsavat 4-(1-amino-1-metil-etil)-acetaniliddel reagal-
tatva.

NMR-spektrum (CDCly), 8, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,93 (3H, szingulett), 0,90-2,20 (17H, multip-
lett), 1,67 (3H, szingulett), 1,70 (3H, szingulett),
2,17 (3H, szingulett), 2,96 (3H, szingulett),
3,35 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 3 Hz), 5,54
(1H, széles), 5,89 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,69 (1H,
dublett, J=10 Hz), 7,33 (2H, dublett, J=8 Hz),
7,42 (ZH, dublett, J=8 Hz).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3309, 2971, 2936,
1689, 1675, 1605, 1534, 1315, 1256, 824.

124. példa

N-[1-(4-Acetamido-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-

oxo-4-aza-androszt-5-én-17B-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet a 37. példaban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 61%-os ho-
zammal, az 5. referenciapéldiban ismertetett modon
eldallitott 4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17-kar-
bonsavat 4-(1-amino-1-metil-etil)-acetaniliddel rea-
galtatva.

NMR-spektrum (CDCls), 8, ppm: 0,69 (3H, szingu-
lett), 1,63 (3H, szingulett), 1,00~-2,30 (17H, multip-
lett), 1,67 (3H, szingulett), 1,70 (3H, szingulett),
2,15 (3H, szingulett), 2,50-2,58 (2H, multiplett),
3,12 (3H, szingulett), 5,04 (1H, dublettek dublettje,
J=5 és 2 Hz), 5,55 (1H, széles), 7,34 (2H, dublett,
J=8 Hz), 7,41 (2H, dublett, J=8 Hz).

IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 3302, 2968, 1667,
1653, 1641, 1529, 1382, 1319, 1264, 835, 560.

125. példa
N-(4,4’-Dimetoxi-difenil-metil)-3-oxo-4-aza-
androszt-5-én-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
modszerhez hasonlo modon allithatjuk elé 50%-os ho-
zammal, 3-oxo0-4-aza-androszt-5-én-17f-karbonsavat
4.4’-dimetoxi-benzhidril-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,70 (3H, szingu-
lett), 1,09 (3H, szingulett), 1,10-2,30 (20H, multip-
lett), 2,45-2,50 (2H, multiplett), 3,79 (3H, szingu-
lett), 4,77—4,79 (1H, multiplett), 5,81 (1H, dublett,
J=8 Hz), 6,18 (1H, dublett, J=8 Hz), 6,82-6,88
(4H, multiplett), 7,11-7,18 (4H, multiplett).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 1662, 1609, 1511,
1488, 1248, 1176, 1035, 831.

126. példa

N-(4,4’-Dimetoxi-difenil-metil)-4-metil-3-oxo-4-

aza-5o-androszt-1-én-173-karboxamid

A cim szerinti vegyiiletet az 1. példaban ismertetett
moédszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 51%-os ho-
zammal, a 4. referenciapéldaban ismertetett modon el6-
allitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5o-androszt-1-én-17p-kar-
bonsavat 4-metoxi-benzhidril-aminnal reagaltatva.
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NMR-spektrum (CDCl,), 8, ppm: 0,68 (3H, szin-
gulett), 0,91 (3H, szingulett), 0,90-1,88 (12H, mul-
tiplett), 1,90-2,10 (2H, multiplett), 2,17-2,30 (2H,
multiplett), 2,95 (3H, szingulett), 3,34 (1H, dublet-
tek dublettje, J=13 és 3 Hz), 3,79 (3H, szingulett),
5,83-5,87 (1H, multiplett), 5,85 (1H, dublett,
J=10 Hz), 6,23 (2H, dublett, J=8 Hz), 6,66 (1H,
dublett, J=10 Hz), 6,83-6,87 (2H, multiplett),
7,12-7,16 (2H, multiplett), 7,20—7,36 (5H, multip-
lett).

IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 3312, 2939, 1663,
1604, 1511, 1248, 820, 699.

127. példa
N-(4,4’-Dimetoxi-difenil-metil)-3-oxo-4-aza-50.-
androsztan-17B-karboxamid
A cim szerinti vegyiiletet az 1. példdban ismertetett
modszerhez hasonlé modon allithatjuk elé 51%-os ho-
zammal, 3-oxo-4-aza-5a-androsztan-173-karbonsavat
4,4’-dimetoxi-benzhidril-aminnal reagaltatva.
NMR-spektrum (CDCly), 6, ppm: 0,67 (3H, szingu-
lett), 0,89 (3H, szingulett), 0,70-2,35 (18H, multip-
lett), 2,37-2,43 (2H, multiplett), 3,04 (1H, dublet-
tek dublettje, J=11 és 4 Hz), 3,78 (3H, szingulett),
3,79 (3H, szingulett), 5,54 (1H, széles), 5,79 (1H,
dublett, J=8 Hz), 6,17 (1H, dublett, J=8 Hz),
6,82-6,88 (4H, multiplett), 7,10-7,16 (4H, multip-
lett).
IR-spektrum (KBr) v,,,, cm-1: 3305, 2936, 1659,
1511, 1247, 1175, 1034, 830.

1. referenciapélda
4-Metil-3-oxo-4-aza-5a-androsztan-1703-karbon-
sav-metil-észter

Szobah8mérsékleten 0,82 g natrium-hidrid (55 to-

meg%-o0s asvanyolajos diszperzié formdjaban) 30 mi

vizmentes dimetil-formamiddal késziilt szuszpenzidja-

hoz cseppenként hozzaadjuk 5,18 g 3-oxo-4-aza-5a-
androsztan-17p-karbonsav-metil-észter 74 ml vizmen-
tes dimetil-formamiddal késziilt szuszpenzi6jat, majd
az igy kapott szuszpenziot 70 °C-on 1 6ran at keverjik.

Ezt kovetben a reakcidelegyhez szobahdmérsékleten

cseppenként hozzaadunk 22,1 g metil-jodidot, majd a

reakcioelegyet szobahémérsékleten 100 percen ét, és

ez utan 70 °C-on 1 oran at keverjilk. Ezt kdvetden a

reakcidelegyet dietil-éterrel higitjuk, majd vizzel két-

szer és telitett vizes natrium-klorid-oldattal egyszer
mossuk, vizmentes nétrium-szulfat folott szaritjuk, és
az oldoszert csokkentett nyomason ledesztillaljuk. A ka-
pott maradékot 290 g szilikagélen oszlopkromatogra-
fids tisztitasnak vetjik ala. Aceton és metilén-klorid

1:5 és 1:2 kozotti térfogataranyd elegyeivel végzett

gradienseludlds eredményeképpen 2,95 g mennyiség-

ben a cim szerinti vegyiiletet kapjuk.

NMR-spektrum (CDCly), §, ppm: 0,66 (3H, szingu-
lett), 0,88 (3H, szingulett), 0,77-2,60 (20H, multip-
lett), 2,92 (3H, szingulett), 3,03 (1H, dublettek dub-
lettje, J=12 és 3 Hz), 3,67 (3H, szingulett).

IR-spektrum (KBr) vg,, cm-1: 2932, 1732, 1649,
1209.
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2. referenciapélda
4-Metil-3-oxo0-4-aza-50-androsztan-17B-karbon-
sayv
2,94 g, az 1. referenciapéldaban ismertetett médon
elBallitott 4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17f3-kar-
bonsav-metil-észter 12,1 ml metanollal késziilt oldata-
hoz hozzaadunk 1,68 g 85 tomeg%e-os tisztasagu
kalium-hidroxidot és 3,0 ml vizet, majd az igy kapott
reakcioelegyet visszafolyatd hitd alkalmazasaval vég-
zett forralds kozben 3 6rén 4t forraljuk. Ezt kdvetSen a
reakcidelegyet csokkentett nyomason beparoljuk, majd
a kapott maradékot vizes sosavoldat adagoldsa Utjan
megsavanyitjuk. A kicsapodott kristalyokat kisziirjiik,
vizzel mossuk, és levegén szaritjuk. igy 2,20 g mennyi-
ségben a cim szerinti vegyiiletet kapjuk.
NMR-spektrum (CDCl;+CD;0D), 8, ppm: 0,72 (3H,
szingulett), 0,88 (3H, szingulett), 0,75-2,60 (21H,
multiplett), 2,93 (3H, szingulett), 3,07 (1H, dublet-
tek dublettje, J=12 és 3 Hz).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2938, 1716, 1604,
1212, 1191, 723.

3. referenciapélda
Metil-4-metil-3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-
karboxilat
Jeges hiités kozben 0,79 g natrium-hidrid (55 t6-
meg%-0s asvanyolajos diszperzié formdjaban) 10 ml
vizmentes dimetil-acetamiddal késziilt szuszpenzidjé-
hoz cseppenként hozzaadjuk 2,99 g 3-oxo-4-aza-5a-and-
roszt-1-én-17B-karbonsav-metil-észter 110 ml vizmen-
tes dimetil-acetamiddal késziilt oldatat, majd az igy ka-
pott szuszpenziét 70 °C-on 30 percen at keverjiik. Ezt
kovetden a szuszpenzidhoz szobahOmérsékleten csep-
penként hozzaadunk 13,0 g metil-jodidot, majd a reak-
cidelegyet ugyancsak szobahSmérsékleten 2,5 6ran at
keverjiik. Ez utdn a reakcidelegyet dietil-éterrel higitjuk,
majd vizzel hiromszor és telitett vizes natrium-klorid-
oldattal egyszer mossuk, vizmentes natrium-szulfat f6-
lott szaritjuk, és az oldoszert csokkentett nyomason le-
desztillaljuk. A kapott maradékot 160 g szilikagélen osz-
lopkromatografias tisztitasnak vetjik ald. Aceton és me-
tilén-klorid 1:20 és 1:2 kozotti térfogatardnyu elegyei-
vel végzett gradienseludlas eredményeképpen 2,15 g
mennyiségben a cim szerinti vegyiiletet kapjuk.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,68 (3H, szingu-
lett), 0,92 (3H, szingulett), 0,88—2,20 (15H, multip-
lett), 2,36 (1H, triplett, J=9 Hz), 2,96 (3H, szingu-
lett), 3,36 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 4 Hz),
3,67 (3H, szingulett), 5,91 (1H, dublett, J=10 Hz),
6,71 (1H, dublett, J=10 Hz).
IR-spektrum (KBr) v, cm-1: 2944, 1729, 1660,
1606, 1432, 1218, 1199, 1174, 1154, 822.

4. referenciapélda

4-Metil-3-oxo-4-aza-50-androszt-1-én-17p-kar-

bonsav

2,15 g, a 3. referenciapéldaban eldéllitott metil-4-
metil-3-0xo-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-karboxilat
8,8 ml dioxannal késziilt oldatahoz hozzaadunk 1,22 g
85 tdmeg%-os tisztasagh kalium-hidroxidot és 2,2 ml
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vizet, majd az igy kapott reakcidelegyet visszafolyato
hiit6 alkalmazasaval végzett forralas kozben 3 6ran at
keverjik. Ezt kovetben a reakcioelegyet csokkentett
nyomason beparoljuk, majd a kapott maradékot vizes
sosavoldattal megsavanyitjuk. A kivalt kristalyokat ki-
sziirjik, vizzel mossuk, és levegdn szaritjuk. fgy2,15¢
mennyiségben a cim szerinti vegyiiletet kapjuk.
NMR-spektrum (CDCl;), 8, ppm: 0,73 (3H, szingu-
lett), 0,92 (3H, szingulett), 0,80—2,20 (16H, multip-
lett), 2,37 (1H, triplett, J=9 Hz), 2,96 (3H, szingu-
lett), 3,37 (1H, dublettek dublettje, J=13 és 3 Hz),
5,88 (1H, dublett, J=10 Hz), 6,74 (1H, dublett,
J=10 Hz).
IR-spektrum (KBr) v, cm-!: 2939, 1713, 1655,
1589, 1451, 1220, 1213, 1199, 823.

5. referenciapélda

4-Metil-3-oxo-4-aza-androszt-5-én-17B-karbonsav

26,0 g 17B-karboxi-5-oxo-A-nor-3,5-szekoandrosz-
tan-3-karbonsav 150 ml etilénglikollal késziilt oldata-
hoz szobah8mérsékleten hozzaadunk 37 ml, metanollal
késziilt 40 térfogat%-os metil-amin-oldatot, majd az
igy kapott reakcioelegyet szobahdmérsékleten 30 per-
cen at keverjuk. Ezt kovetSen a reakcidelegyet fokoza-
tosan 180 °C-ra melegitjiik keverés kozben, majd ezen

a h6mérsékleten 30 percen 4t keverjiik. Ezt kovetSen a

reakcidelegyet szobah6mérsékletre visszahiitjiik, majd

200 ml vizet adunk hozza. A kicsapodott kristalyokat

sziiréssel elkiilonitjiik, vizzel mossuk, és levegdn szarit-

juk. fgy 22,0 g mennyiségben a cim szerinti vegyiiletet
kapjuk.

NMR-spektrum (CDCl,), 6, ppm: 0,77 (3H, szingu-
lett), 1,05 (3H, szingulett), 1,00—2,70 (18H, multip-
lett), 3,13 (3H, szingulett), 5,03—5,06 (1H, multip-
lett).

IR-spektrum (KBr)v,,,, cm-!: 3459, 2943, 1726, 1616,
1474, 1393, 1329, 1230, 1168, 1057.

Kisérleti példa

(1) Sa-reduktiz eléallitasa patkdany-prosztatamiri-

gyekbdl

Kifejlett him patkany (testtomege 350...450 g,
Sprague—Dawley torzsbe tartoz6) prosztatalebenyeit ol-
16val kis darabokra vagjuk. Az igy kapott szdvetda-
rabokbol 1 tdmegrészhez hozzaadunk kozel 3 tomeg-
rész pufferoldatot [0,33 mol szacharézt tartalmazé
20 mmol-os kalium-foszfat-puffer-oldat (pH=7,4),
1 mmol ditiotreitol, 50 pmol nikotinamid-adenin-dinuk-
leotid-foszfat redukalt formaban (NADPH) és 0,001%
fenil-metil-szulfonil-fluorid (PMSF)], majd az igy ka-
pott keveréket el8szor a KINEMATICA GmbH német
cég altal Polytron markanéven forgalmazott homoge-
nizétorral, majd teflon tiveghomogenizatorral homoge-
nizaljuk. A homogenizalt prosztataszovet-szuszpenziot
azutan 60 percen at 140 000 x g értéken centrifugéaljuk,
csapadékot kapva.

Az igy kapott csapadékbol 1 tomegrészhez hozza-
adunk kozel 3 tomegrész el6z8 bekezdésben emlitett
Osszetételil pufferoldatot, majd a kapott szuszpenziot is-
meét 60 percen 4t 140 000 x g értéken centrifugéaljuk mo-
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sasa és a csapadék elvalasztasa céljabol. Az utobbit te-
kintjiikk a patkdnybol nyert So-reduktazkészitménynek.
Ezutin ehhez a készitményhez az el6z6 bekezdésben is-
mertetett 8sszetételli pufferoldatbol elegend6 mennyisé-
get adunk ahhoz, hogy az igy kapott oldat fehérjetartal-
ma 20 mg/ml és 40 mg/ml kozotti legyen. A kapott ol-
datot megfagyasztjuk, majd —80 °C-on téroljuk. A fe-
hérjetartalmat igynevezett Bio-Rad fehérjetesztben ha-
tarozzuk meg, amelynek soran standard fehérjeként a
Sigma cég 4altal szallitott borju t-globulint (Cohn-frak-
cig II) hasznalunk.

(2) 4 patkdnybdl nyert So-reduktdz gatldsdnak vizs-

galata

0,5 ml, Sa-reduktazt (fehérjetartalomban 1 mg),
1 umol [14C] tesztoszteront, 1 mmol ditiotreitolt és
500 umol NADPH-t tartalmazé 40 mmol-os kalium-
foszfat-puffer-oldathoz (pH=6,5) hozzdadunk 5 ul, di-
metil-szulfoxiddal vagy etanollal készilt és a kisérleti
vegyiiletet tartalmazd oldatot (igy a kisérleti vegyiilet
végsé koncentracidja 10-8 mol), majd az igy kapott
reakcidelegyet 15...30 percen 4t 37 °C-on inkubaljuk.
Kontrollkisérletben csak olddszert adunk az egyik min-
tahoz. A reakcio leallitdsa céljabol ezutan a reakci6-
elegyhez 2 ml, 10...10 pg tesztoszteront, Sa-dihidro-
tesztoszteront és androsztén-diont tartalmazé etil-
acetatot adunk. Ezt kovetéen a reakcioelegyet 5 percen
at 1400 x g értéken centrifugaljuk, majd az etil-acetatos
fazist elvalasztjuk, és egy masik kisérleti kémcsdbe tolt-
jiik. Itt azutdn szarazra paroljuk, mikozben nitrogéngaz-
zal kezeljiik. A szteroidokat ezutan feloldjuk 40 pl etil-
acetatban, majd a kapott oldatot a Whatman cég altal
szallitott LK5DF markanevi szilikagéllemezen vékony-
réteg-kromatografias vizsgalatnak vetjik ald. A futta-
tast szobahdmérsékleten etil-acetat és ciklohexdn
1:1 térfogatarany( elegyével végezziik kétszeresen.
A szteroidfrakcidt gy azonositjuk, hogy ibolyantali
fénnyel hozzuk létre a szinkifejlédést, vagy pedig e cél-
ra 1 tomeg% cézium-szulfatot tartalmazé 10%-os kén-
savoldattal melegitést végziink. A vékonyréteg-kroma-
tografias lemez radioaktivitasat a Fuji Film Co. Ltd. ja-
pan cég 4ltal szallitott bio-image analizitorral végez-
zilk. Az enzimaktivitast a kiindulasi anyagként hozzi-
adott [14C] tesztoszteronbol atalakult [!4C] Sa-dihidro-
tesztoszteron mennyiségeként [konverzids arany (%)]
adjuk meg. Egy kisérleti mintanak a patkdny So-re-
duktaz vonatkozasaban kifejtett gatloaktivitasat a kovet-
kez6 egyenlet alapjan szamitjuk:
o-reduktazgatlod aktivitas=

a kisérleti csoportnal a konver;xés arany . 100 (%)

a kontrollcsoportnal a konverziés ardny

A kapott eredményeket a kdvetkezo tablazatban ad-
Jjuk meg:

4. tablazat
Patkany 5a-reduktazgatlo aktivitas

Kisérleti vegyiilet Gatloaktivitas (%) (108 M)

89,2
89,1

1. példa szerinti

3. példa szerinti
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4. tablazat (folytatds)

Kisérleti vegyiilet Gatloaktivitas (%) (108 M)

4. példa szerinti 74,1

8. példa szerinti 74,6
12. példa szerinti 78,4
20. példa szerinti 86,7
26. példa szerinti 87,3
37. példa szerinti 82,2
40. példa szerinti 88,6
42. példa szerinti 72,3
44. példa szerinti 73,2
62. példa szerinti 90,1
65. példa szerinti 80,0
73. példa szerinti 80,5
A, vegyiilet 30,0

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. (I) 4ltalanos képletli azaszteroidszarmazékok és
gybgyaszatilag elfogadhaté soik — az (1) altalanos kép-
letben
R! jelentése hidrogénatom, 1...6 szénatomos alkilcso-
port, fenil-(1...6 szénatomos)alkil-csoport vagy
(1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-(1...6 szénatomos)-
alkil-csoport;
jelentése difenil-amino-csoport vagy 1...6 szénato-
mos szubsztitualt alkilcsoport, amely szubsztituens-
ként egy, kettd vagy harom helyettesit6t, éspedig
fenil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-, tienil-, halo-
gén-fenil-, hidroxi-fenil-, (1...4 szénatomos)alkil-
fenil-, hidroxil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-karbonil-
vagy (1...4 szénatomos)alkanoil-amino-fenil-cso-
portot hordoz;

R3 jelentése 2...5 szénatomos alkenilcsoport, hidrogén-
atom, helyettesitetlen 1...6 szénatomos alkilcsoport
vagy helyettesitett 1...6 szénatomos alkilcsoport, s
az utobbi helyettesitGként fenilcsoportot, karboxil-
csoportot vagy hidroxilcsoportot hordoz; és

az a—P és y-8 jeldlési kotések mindegyike szén-szén
egyszeres k6tés (—CH,—CH,—) vagy szén-szén ket-
tés kotés (-CH=CH-) lehet. (Mddositasi els6bbsé-
ge: 1994.07.01.)

2. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletii ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) altalanos képletben R! je-
lentése hidrogénatom, 3 szénatomos alkilcsoport, ben-
zilcsoport vagy 1..4 szénatomos alkoxicsoporttal
helyettesitett benzilcsoport. (Modositdsi elsébbsége:
1994.07.01.)

3. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képleti ve-
gyiilet vagy soja, ahol az () altalanos képletben R2 je-
lentése 1...6 szénatomos szubsztitualt alkilcsoport,
amely szubsztituensként egy, ketté vagy harom helyet-
tesit6t, éspedig fenil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-,
tienil-, halogén-fenil-, hidroxi-fenil-, (1...4 szénato-
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mos)alkil-fenil-, hidroxil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-

karbonil- vagy (1...4 szénatomos)alkanoil-amino-

fenil-csoportot hordoz. (Modositési els6bbsége: 1994.

07.01.)

4. Az 1. igénypont szerinti (I) altalinos képletii ve-
gyiilet vagy sdja, ahol az (I) altalanos képletben R? je-
lentése difenil-amino-csoport. (Médositasi elsébbsége:
1994. 07. 01.)

5. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képleti ve-
gylilet vagy sdja, ahol az (I) 4ltalanos képletben R? je-
lentése difenil-amino-csoport. (Mddositasi els6bbsége:
1994. 07.01.)

6. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletii ve-
gyillet vagy soja, ahol az (I) &ltaldnos képletben az
o—P jelbléssel jeldlt kotés szén-szén egyszeres kotés és
a y-5 jeldléssel jelolt kotés szén-szén kettds kotés,
vagy az a—p jel6léssel jelolt kotés szén-szén kettSs ko-
tés és a y—3 jeloléssel jelolt kotés szén-szén egyszeres
kotés. (Modositasi els6bbsége: 1994. 07.01.)

7. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletil ve-
gyiilet vagy s6ja, ahol az (I) altaldnos képletben
R! jelentése hidrogénatom, 3 szénatomos alkilcsoport,

benzilcsoport vagy 1...4 szénatomos alkoxicsoport-

tal helyettesitett benzilcsoport;

R2 jelentése 1...6 szénatomos szubsztitualt alkilcso-
port, amely szubsztituensként egy, ketté vagy ha-
rom helyettesit6t, éspedig fenil-, (1...4 szénatomos)
alkoxi-fenil-, tienil-, halogén-fenil-, hidroxi-fenil-,
(1...4 szénatomos)alkil-fenil-, hidroxil-, (1...4 szén-
atomos)alkoxi-karbonil- vagy (1...4 szénatomos)al-
kanoil-amino-fenil-csoportot hordoz; vagy difenil-
amino-csoport;

R3 jelentése hidrogénatom, 1...4 szénatomos alkilcso-
port, 3 vagy 4 szénatomos alkenilcsoport, vagy
szubsztitualt 1...4 szénatomos alkilcsoport, amely
fenilcsoportot, karboxilcsoportot vagy hidroxilcso-
portot hordoz szubsztituensként; és

az o—P jeloléssel jelolt kotés szén-szén egyszeres kotés
és a y—0 jeloléssel jelolt kotés szén-szén kettds kotés,
vagy az a—B jeloléssel jelolt kotés szén-szén kettGs
ktés és a y—a jeloléssel jelolt kotés szén-szén egysze-
res kotés. (Modositasi elsébbsége: 1994. 07. 01.)

8. Az 1. igénypont szerinti (I) 4ltaldnos képletd ve-
gyiilet vagy s6ja, ahol az (I) altalanos képletben R! je-
lentése hidrogénatom, izopropilcsoport, benzilcsoport,
vagy metoxi- vagy etoxicsoporttal szubsztitualt benzil-
csoport. (Mddositasi elsébbsége: 1994. 07. 01.)

9. Az 1. igénypont szerinti (1) altalanos képletii ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) altalanos képletben R? je-
lentése 1...4 szénatomos szubsztitualt alkilcsoport,
amely helyettesitGként egy, ketté vagy harom szubsz-
tituenst, éspedig fenilcsoportok, az 1. igénypontban de-
finialt helyettesitett fenilcsoportok, tienilcsoportok és
hidroxilcsoportok koziil megvalasztott helyettesitSt hor-
doz, vagy difenil-amino-csoportot. (Médositasi elsébb-
sége: 1994. 07.01.)

10. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltaldnos képletii ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) altaldnos képletben R3 je-
lentése hidrogénatom, metilcsoport, etilcsoport, benzil-
csoport, 1...3 szénatomos, hidroxicsoporttal szubszti-
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tualt alkilcsoport vagy pedig allilcsoport. (Médositasi

elsGbbsége: 1994. 07. 01.)

11. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletii ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) altalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom, izopropilcsoport, benzilcso-

port vagy metoxi- vagy etoxicsoporttal szubsztitualt

benzilcsoport;

R2 jelentése 1...4 szénatomos szubsztitualt alkilcso-
port, amely helyettesitGként egy, kett§ vagy harom
szubsztituenst, éspedig fenilcsoportok, az 1. igény-
pontban definialt helyettesitett fenilcsoportok, tienil-
csoportok és hidroxilcsoportok koziil megvélasztott
helyettesit6t hordoz, vagy difenil-amino-csoport;

R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport, etilcsoport,
benzilcsoport, 1...3 szénatomos, hidroxilcsoporttal
szubsztitualt alkilcsoport vagy pedig allilcsoport; €s

az o— P jeloléssel jelolt kotés szén-szén egyszeres kotés
és a y—0 jeloléssel jelolt kotés szén-szén kettds kotes,
vagy az o—f jeloléssel jelolt kotés szén-szén kettds
kotés és a y—0 jeloléssel jelolt kotés szén-szén egysze-

res kotés. (Modositasi elsébbsége: 1994. 07. 01.)

12. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletii ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) altalanos képletben R!
benzilcsoportot vagy metoxi-benzil-csoportot jelent, és
R? jelentése benzilcsoport vagy metil-, metoxi-, hid-
roxil-, vagy acetamidocsoporttal, vagy fluor- vagy klor-
atommal szubsztitualt benzilcsoport. (Mddositasi el-
sGbbsége: 1994. 07. 01.)

13. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletti ve-
gyllet vagy soja, ahol az (1) 4ltalanos képletben R! jelen-
tése hidrogénatom és R2 jelentése olyan 1...3 szénato-
mos szubsztitualt alkilcsoport, amely helyettesitéként
egy, ketté vagy harom szubsztituenst, éspedig fenilcso-
portok, tienilcsoportok és a 12. igénypontban definialt he-
lyettesit6k valamelyikével szubsztitualt fenilcsoportok
kozil megvalasztott helyettesitét hordoz, vagy difenil-
amino-csoport. (Modositasi elsGbbsége: 1994. 07. 01.)

14. Az 1. igénypont szerinti (1) altalanos képletii ve-
gyulet vagy sdja, ahol az (1) altalanos képletben R3 je-
lentése hidrogénatom, metilcsoport vagy etilcsoport.
(Modositasi elsGbbsége: 1994. 07. 01.)

15. Az 1. igénypont szerinti (I) altaldnos képletii ve-
gyllet vagy sdja, ahol hogy az (I) altalanos képletben
R! benzilcsoportot vagy metoxi-benzil-csoportot jelent

és

R? jelentése benzilcsoport, vagy metil-, metoxi-, hid-
roxil- vagy acetamidocsoporttal vagy fluor- vagy
klératommal szubsztitualt benzilcsoport; és

R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport vagy etilcso-
port. (Modositasi elsébbsége: 1994. 07. 01.)

16. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletii ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) ltaldnos képletben
R! jelentése hidrogénatom és
R2 jelentése olyan 1...3 szénatomos szubsztitualt alkil-

csoport, amely helyettesit6ként egy, kettd vagy ha-
rom szubsztituenst, éspedig fenilcsoportok, tienil-
csoportok és a 12. igénypontban definialt helyettesi-
t6k valamelyikével szubsztitualt fenilcsoportok ko-
ziil megvalasztott helyettesitSt hordoz, vagy dife-
nil-amino-csoport;
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R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport vagy etilcso-
port; és

az o.—P jeloléssel jelolt kotés szén-szén egyszeres kotés
és a y—0d jeloléssel jelolt kotés szén-szén kettSs ko-
tés, vagy az a—f3 jeloléssel jelolt kotés szén-szén ket-
t6s kotés és a y—98 jeloléssel jelolt kotés szén-szén

egyszeres kotés. (Moddositasi els6bbsége: 1994.

07.01.)

17. Az 1. igénypont szerinti (I) 4ltalanos képletd ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) 4ltalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom és R2? jelentése

—C(CH;)(CH4)-R? altalanos képletit csoport, €s

az utdbbiban R2’ jelentése fenilcsoport, szubszti-

tudlt fenilcsoport, éspedig metil-, metoxi-, klor-,
fluor- és hidroxiszubsztituensek kozill megvélasz-
tott helyettesitGvel helyettesitett fenilcsoport, vagy
pedig 1...3 szénatomos szubsztitualt alkilcsoport,
amely szubsztituensként 2 vagy 3 szubsztituenst, és-
pedig tienilcsoportok, fenilcsoportok és metil-, me-
toxi-, fluor-, klor- és hidroxiszubsztituensek kozul
megvalasztott szubsztituenssel szubsztitudlt fenil-
csoportok koziil megvalasztott helyettesit6t hordoz.

(Mddositasi elsébbsége: 1994. 07. 01.)

18. Az 1. igénypont szerinti (I) altaldnos képleti ve-
gyllet vagy sdja, ahol az (I) altaldnos képletben
R! 1...3 szénatomos, adott esetben fenil- vagy metoxi-

fenil-csoporttal szubsztitualt alkilcsoportot és
R2 1...3 szénatomos szubsztitualt alkilcsoportot jelent,

és az utdbbi szubsztituense fenilcsoportok, tienil-
csoportok és metil-, metoxi-, fluor-, klér- és hidroxi-
szubsztituens koziil megvalasztott helyettesit6t hor-
dozo6 fenilcsoportok kozill van megvalasztva. (Mo-

dositasi elsGbbsége: 1994. 07. 01.)

19. Az 1. igénypont szerinti (I) altaldnos képletd ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) altalanos képletben R3 je-
lentése hidrogénatom, metilcsoport, etilcsoport, allilcso-
port vagy benzilcsoport. (Médositasi els6bbsége: 1994.
07.01.)

20. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletti ve-
gylilet vagy s6ja, ahol az (I) altaldnos képletben az a—f
jelolésti kotés szén-szén egyszeres kotés vagy szén-
szén kettGs kotés és a y—90 jelolésh kotés szén-szén egy-
szeres kotés. (Modositasi elsébbsége: 1994. 07. 01.)

21. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd ve-
gyllet vagy sdja, ahol az (I) 4ltalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom és
R2 jelentése —C(CH,)(CH;)—R?’ altalanos képletii cso-

port, és az utobbiban R?’ jelentése fenilcsoport,

szubsztitualt fenilcsoport, éspedig metil-, metoxi-,
kl6r-, fluor- és hidroxiszubsztituensek koziil megva-
lasztott helyettesitGvel helyettesitett fenilcsoport,
vagy pedig 1...3 szénatomos szubsztitualt alkilcso-
port, amely szubsztituensként 2 vagy 3 szubszti-
tuenst, éspedig tienilcsoportok, fenilcsoportok és
metil-, metoxi-, fluor-, klor- és hidroxiszubsztituen-
sek kozil megvalasztott szubsztituenssel szubszti-
tualt fenilcsoportok kozill megvalasztott helyettesi-
tGt hordoz;

R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport, etilcsoport,
allilcsoport vagy benzilcsoport; és
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az a—p jelolési kotés szén-szén egyszeres kotés vagy
szén-szén ketts kotés és a y—3 jelolésii kotés szén-
szén egyszeres kotés. (Modositasi elsGbbsége:
1994.07.01.)
22. Az 1. igénypont szerinti (I) 4ltalanos képletii ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (1) altalanos képletben
R! 1...3 szénatomos, adott esetben fenil- vagy metoxi-
fenil-csoporttal szubsztitualt alkilcsoportot és
R2 1...3 szénatomos szubsztitualt alkilcsoportot jelent,
és az utobbi szubsztituense fenilcsoportok, tienil-
csoportok és metil-, metoxi-, fluor-, klér- és hid-
roxiszubsztituens koziil megvalasztott helyettesitt
hordozoé fenilcsoportok koziil van megvélasztva;

R3 jelentése hidrogénatom, metilcsoport, etilcsoport,
allilcsoport vagy benzilcsoport; és

az o—P jelolésii kotés szén-szén egyszeres kotés vagy
szén-szén kett8s kotés és a y—0 jelolési kotés szén-
szén egyszeres kotés. (Modositasi elsGbbsége:

1994.07.01.)

23. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képlet ve-
gylilet vagy soja, ahol az (1) 4ltalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom és R? jelentése difenil-metil-

csoport, szubsztitualt difenil-metil-csoport (ez helyet-

tesit6ként metil-, metoxi-, fluor-, klér- vagy hidroxi-
szubsztituensek valamelyikét hordozhatja), 1,2-dife-
nil-etil-csoport, szubsztitualt 1,2-difenil-etil-csoport

(ez helyettesitGként metil-, metoxi-, fluor-, klor- vagy

hidroxiszubsztituensek valamelyikét hordozhatja),

1,1-difenil-etil-csoport vagy szubsztitudlt 1,1-difenil-
etil-csoport (ez helyettesit6ként metil-, metoxi-, fluor-,
klor- vagy hidroxiszubsztituensek valamelyikét hor-

dozhatja). (Modositasi elsGbbsége: 1994. 07. 01.)

24. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletli ve-
gyiilet vagy soja, ahol az (I) altalanos képletben R3 je-
lentése hidrogénatom, metilcsoport vagy etilcsoport.
(Mddositasi elsGbbsége: 1994. 07. 01.)

25. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd ve-
gylilet vagy soja, ahol az (1) altalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom és R2 jelentése difenil-metil-

csoport, szubsztitualt difenil-metil-csoport (ez helyet-

tesitként metil-, metoxi-, fluor-, klér- vagy hid-

roxiszubsztituensek valamelyikét hordozhatja), 1,2-

difenil-etil-csoport, szubsztitualt 1,2-difenil-etil-cso-

port (ez helyettesit6ként metil-, metoxi-, fluor-, klor-
vagy hidroxiszubsztituensek valamelyikét hordozhat-

ja), 1,1-difenil-etil-csoport vagy szubsztitualt 1,1-di-

fenil-etil-csoport (ez helyettesitéként metil-, me-

toxi-, fluor-, klor- vagy hidroxiszubsztituensek vala-
melyikét hordozhatja); R3 jelentése hidrogénatom,
metilcsoport vagy etilcsoport; és

az o—P jelolési kotés szén-szén egyszeres kotés vagy
szén-szén kettds kotés és a y—d jelolésd kotés szén-
szén egyszeres kotés. (Mddositasi els6bbsége:

1994. 07.01.)

26. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képlet ala
esd kovetkezd vegyiiletek:
N-(1,2-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-So-androsztan-178-
karboxamid;
N-(difenil-metil)-3-o0x0-4-aza-5a-androsztan-17p-kar-
boxamid;
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N-(1,1-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-17§3-
karboxamid,
N-{[2-(4-metil-fenil)-1-fenil-etil]-3-ox0-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid;
N-(difenil-metil)-4-metil-3-ox0-4-aza-5a-androsz-
tan-17B-karboxamid;
N-(1,2-difenil-etil)-4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androsz-
tan-17p-karboxamid;
N-(1-metil-1-fenil-etil)-3-ox0-4-aza-Sa-androsztan-
17B-karboxamid,;
N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-3-0x0-4-aza-5a-androsz-
tan-17B-karboxamid;
N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil}-4-metil-3-oxo0-4-aza-5a-
androsztan-17p-karboxamid,;

N-(1-metil- 1-fenil-etil)-4-metil-3-oxo0-4-aza-50-and-
rosztan-17f-karboxamid;
N-[2-(4-metil-fenil)-1-fenil-etil]-4-metil-3-0x0-4-aza-
5a-androsztan-17B-karboxamid,;
N-(1,1-difenil-etil)-4-metil-3-oxo0-4-aza-5a-androsz-
tan-17B-karboxamid;
N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil}-3-0x0-4-aza- Sa-androsz-
tan-17p-karboxamid;
N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-0x0-4-aza-
5o-androsztan-17p-karboxamid,
N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-0x0-4-aza-5a-
androsztan-17B-karboxamid;
N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-oxo0-4-
aza-So-androsztan-17f3-karboxamid;
N’,N’-difenil-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-173-karbo-
hidrazid;
N’,N’-difenil-4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androsztan-
17B-karbohidrazid,
N-[1-(3-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-o0x0-4-
aza-5a-androsztan-17p-karboxamid;
N-(1,2-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-
17B-karboxamid;
N-(1,2-difenil-etil)-4-metil-3-0x0-4-aza-5So-androszt-
1-én-17B-karboxamid;
N-(difenil-metil)-3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-17f-
karboxamid;
N-(difenil-metil)-4-metil-3-oxo-4-aza-5a-androszt-1-
én-17B-karboxamid,
N-[1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil]-3-0x0-4-aza-5a-and-
roszt-1-én-17p-karboxamid,;
N-[1-fenil-2-(4-metil-fenil)-etil]-4-metil-3-oxo-4-aza-
So-androszt-1-én-17B-karboxamid;
N-(1,1-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-
17B-karboxamid;
N-(1,1-difenil-etil)-4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androszt-
1-én-17p-karboxamid;
N-(1-metil-1-fenil-etil)-3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-
17B-karboxamid;
N-(1-metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-0x0-4—aza-5a-and-
roszt-1-én-17B-karboxamid;
N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-3-0x0-4-aza-5a-androszt-
1-én-17p-karboxamid;
N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-0xo0-4-aza-5a-
androszt-1-én-17p-karboxamid;
N-[{a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-3-0x0-4-aza-5a-and-
roszt-1-én-178-karboxamid;
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N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil]-4-metil-3-oxa-4-aza-
Sa-androszt-1-én-17B-karboxamid;
N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-oxo0-4-aza-5a.-
androszt-1-én-17p-karboxamid,;
N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-oxo0-4-
aza-So-androszt-1-én-1783-karboxamid,;
N-(2-hidroxi-1,2-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-5a-and-
roszt-1-én-17B-karboxamid;
N’ N’-difenil-3-ox0-4-aza-5a-androszt-1-én-17p-kar-
bohidrazid;
N’,N’-difenil-4-metil-3-0x0-4-aza-5a-androszt-1-én-
17B-karbohidrazid;
N-[1-(2-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-oxo0-4-aza-5a-
androszt-1-én-178-karboxamid,
N-(1,2-difenil-eti})-3-ox0-4-aza-androszt-5-én-173-kar-
boxamid;
N-(1,2-difenil-etil)-4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-
5-én-17B-karboxamid;
N-(difenil-metil)-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p3-kar-
boxamid,;
N-(difenil-metil)-4-metil-3-o0x0-4-aza-androszt-
5-én-173-karboxamid;
N-[2-(4-metoxi-fenil)-1-fenil-etil]-3-0x0-4-aza-and-
roszt-5-én-17f3-karboxamid;
N-[2-(4-metil-fenil)- 1-fenil-etil]-4-metil-3-0x0-4-aza-
androszt-5-én-17p-karboxamid;
N-(1,1-difenil-etil)-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17f3-kar-
boxamid;
N-(1,1-difenil-etil)-4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-
5-én-1703-karboxamid;
N-(1-metil-1-fenil-etil)-3-o0xo0-4-aza-androszt-5-én-
17B-karboxamid;
N-(1-metil-1-fenil-etil)-4-metil-3-oxo-4-aza-androszt-
5-én-17B-karboxamid;
N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-3-0x0-4-aza-androszt-5-
én-17B-karboxamid;
N-[1-metil-1-(2-tienil)-etil]-4-metil-3-0x0-4-aza-and-
roszt-5-én-17p-karboxamid,;
N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil}-3-oxo-4-aza-androszt-5-
én-17B-karboxamid;
N-[a-(4-hidroxi-fenil)-benzil}-4-metil-3-oxo0-4-aza-
androszt-5-én-17f3-karboxamid;
N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-3-0x0-4-aza-and-
roszt-5-én-17p-karboxamid;
N-[1-(4-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-ox0-4-
aza-androszt-5-én-17p-karboxamid;
N-(2-hidroxi-1,2-difenil-etil)-4-metil-3-0x0-4-aza-and-
roszt-5-én-17-karboxamid,
N’,N’-difenil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-1783-karbohid-
razid;
N’,N’-difenil-4-metil-3-0x0-4-aza-androszt-5-én-17p-
karbohidrazid,
N-[1-(3-metoxi-fenil)-1-metil-etil}-3-0x0-4-aza-and-
roszt-5-én-17p-karboxamid; és
N-[1-(2-metoxi-fenil)-1-metil-etil]-4-metil-3-ox0-4-
aza-androszt-5-én-17B-karboxamid.
(Modositasi elsGbbsége: 1994. 07. 01.)

27. Eljaras az (I) altalanos képletli azaszteroidszar-
mazékok, valamint gyogyaszatilag elfogadhat6 soéik els-
allitisara — az (I) altalanos képletben
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R! jelentése hidrogénatom, 1...6 szénatomos alkil-
csoport, fenil-(1...6 szénatomos)alkil-csoport vagy
(1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-(1...6 szénato-
mos)alkil-csoport;

R2 jelentése difenil-amino-csoport vagy 1...6 szénato-
mos szubsztitualt alkilcsoport, amely szubsztituens-
ként egy, kettd vagy harom helyettesitt, éspedig
fenil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-, tienil-, halo-
gén-fenil-, hidroxi-fenil-, (1...4 szénatomos)alkil-
fenil-, hidroxil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-kar-
bonil-, vagy (1...4 szénatomos)alkanoil-amino-fe-
nil-csoportot hordoz;

R3 jelentése 2...5 szénatomos alkenilcsoport, hidrogén-
atom, helyettesitetlen 1...6 szénatomos alkilcsoport
vagy helyettesitett 1...6 szénatomos alkilcsoport, és
az utobbi helyettesitéként fenilcsoportot, karboxil-
csoportot vagy hidroxilcsoportot hordoz; és

az o—P és y—38 jelolésh kotések mindegyike szén-szén
egyszeres kotés (~CH,—CH,—) vagy szén-szén ket-
t6s kotés (—CH=CH-) lehet,

azzal jellemezve, hogy

valamely (II) 4ltalanos képletii aminovegyiiletet — a kép-

letben R! és R2 jelentése a targyi korben megadott — va-

lamely (IIT) altalanos képletli azaszteroidszarmazékkal
vagy ennek tioészterével — a képletben W és W’ egyiitt

(IV) éltalanos képletli csoportot jelent, és e csoportban

a—P, y-5 és R3 jelentése a targyi korben megadott, mig

Me jelentése metilcsoport — reagaltatunk,
és kivant esetben
i) R3 helyén hidrogénatomot hordozé (I) altalanos

képleti vegyiiletet R3 helyén 1...6 szénatomos alkil-

csoportot hordozd (I) altalanos képletii vegyiiletté
alkileziink, vagy

ii) R3 helyén hidroxi-(2...6 szénatomos)alkil-
csoportot hordozé (I) altaldnos képletii vegyiiletet R3
helyén karboxi-(1...5 szénatomos)alkil-csoportot hor-
dozo (1) altalanos képletii vegyiiletté oxidalunk, vagy

iii) a—P jelentésében egy szén-szén egyszeres ko-
tést szén-szén kettds kotéssé alakitunk, €s/vagy

iv) gyOgyaszatilag elfogadhaté sot képziink.
(ElsGbbsége: 1991. 10.29.)

28. Eljaras az (1) altaldnos képletii azaszteroidszar-
mazékok, valamint gyogyaszatilag elfogadhatd soik els-
allitasara — az (I) altalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom, 1...6 szénatomos alkilcso-

port, fenil-(1...6 szénatomos)alkil-csoport vagy

(1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-(1...6 szénato-

mos)-alkil-csoport;

R2 jelentése 1...6 szénatomos szubsztitudlt alkilcsoport,
amely szubsztituensként egy, ketté vagy hirom
helyettesitét, éspedig fenil-, (1...4 szénato-
mos)alkoxi-fenil-, tienil-, halogén-fenil-, hidroxi-fe-
nil-, (1...4 szénatomos)alkil-fenil-, hidroxil-,
(1...4 szénatomos)alkoxi-karbonil- vagy (1...4 szén-
atomos)alkanoil-amino-fenil-csoportot hordoz;

R3 jelentése 2...5 szénatomos alkenilcsoport, hidrogén-
atom, helyettesitetlen 1...6 szénatomos alkilcsoport
vagy helyettesitett 1...6 szénatomos alkilcsoport, és
az utdbbi helyettesit6ként fenilcsoportot, karboxil-
csoportot vagy hidroxilcsoportot hordoz; és
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az o[ és y—5 jelolést kotések mindegyike szén-szén
egyszeres kotés (—CH,—~CH,-) vagy szén-szén ket-
t6s kotés (—CH=CH-) lehet.

azzal jellemezve, hogy

valamely (II) 4ltalanos képletl aminovegyiiletet — a kép-

letben R! és R? jelentése a targyi korben megadott — va-

lamely (III) altalanos képletli azaszteroidszarmazékkal
vagy ennek tioészterével — a képletben W és W’ egyiitt

(1V) altalanos képleti csoportot jelent, és ezekben a cso-

portokban o.—f3, y—3 és R3 jelentése a targyi korben meg-

adott, mig Me jelentése metilcsoport — reagaltatunk,

és kivéant esetben

i) R3 helyén hidrogénatomot hordozo (I) altalanos
képletli vegyiiletet R3 helyén 1...6 szénatomos alkil-
csoportot hordozo (1) ltalanos képletli vegyiletté atki-
leziink, és/vagy

il) gyogyaszatilag elfogadhaté sot képziink.

(Els6bbsége: 1990. 10. 29.)

29. Gyogyaszati készitmény, f6leg diilmirigytilten-
gés kezelésére vagy megelzésére, amely hatéanyagként
valamely (I) altalanos képletli azaszteroidszarmazékot
vagy gyOgyaszatilag elfogadhatd sojat vagy (1...6 szén-
atomos)alkil-észterét — az (1) altalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom, 1...6 szénatomos alkilcso-

port, fenil-(1...6 szénatomos)alkil-csoport vagy

(1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-(1...6 szénato-

mos)alkil-csoport;

R? jelentése difenil-amino-csoport vagy szubsztitualt
1...6 szénatomos szubsztitualt alkilcsoport, amely
szubsztituensként egy, ketté vagy harom helyettesi-
t6t, éspedig fenil-, (1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-,
tienil-, halogén-fenil-, hidroxi-fenil-, (1...4 szénato-
mos)alkil-fenil-, hidroxil-, (1...4 szénatomos)al-
koxi-karbonil- vagy (1...4 szénatomos)alkanoil-
amino-fenil-csoportot hordoz;

R3 jelentése 2...5 szénatomos alkenilcsoport, hidrogén-
atom, helyettesitetlen 1...6 szénatomos alkilcsoport
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vagy helyettesitett 1...6 szénatomos alkilcsoport, és

az utobbi helyettesitGként fenilcsoportot, karboxil-

csoportot vagy hidroxilcsoportot hordoz; és

az a—P és Y-8 jelolésii kotések mindegyike szén-szén
egyszeres kotés (—CH,—-CH,—) vagy szén-szén ket-
t6s kotés (—CH=CH-) lehet —

tartalmazza, gyogyszergyartasban szokésosan hasznalt

hordozo6- és/vagy egyéb segédanyagokkal egyiitt. (Mo-

dositasi els6bbsége: 1994. 07.01.)

30. A 29. igénypont szerinti gyogyaszati készit-
mény, féleg diilmirigytultengés kezelésére vagy meg-
el6zésére, amely hatéanyagként valamely (I) altalanos
képletii azaszteroidszarmazékot vagy gyogyaszatilag el-
fogadhaté sojat vagy (1...6 szénatomos)alkil-észterét
— az (1) 4ltalanos képletben
R! jelentése hidrogénatom, 1...6 szénatomos alkil-

csoport, fenil-(1...6 szénatomos)alkil-csoport vagy

(1...4 szénatomos)alkoxi-fenil-(1...6 szénatomos)-

alkil-csoport;

R? jelentése 1...6 szénatomos szubsztitudlt alkilcsoport,
amely szubsztituensként egy, ketté vagy harom he-
lyettesitét, éspedig fenil-, (1...4 szénatomos)alk-
oxi-fenil-, tienil-, halogén-fenil-, hidroxi-fenil-,
(1...4 szénatomos)alkil-fenil-, hidroxil-, (1...4 szén-
atomos)alkoxi-karbonil- vagy (1...4 szénatomos)al-
kanoil-amino-fenil-csoportot hordoz;

R3 jelentése 2...5 szénatomos alkenilcsoport, hidrogén-
atom, helyettesitetlen 1...6 szénatomos alkilcsoport
vagy helyettesitett 1...6 szénatomos alkilcsoport, és
az utobbi helyettesitéként fenilcsoportot, karboxil-
csoportot vagy hidroxilcsoportot hordoz; és

az a—f és y-3 jelolést kotések mindegyike szén-szén
egyszeres kotés (—CH,—CH,—) vagy szén-szén ket-
t6s kotés (-CH=CH-) lehet —

tartalmazza a gyoOgyszergyartasban szokdsosan hasz-

nalt hordozo- és/vagy egyéb segédanyagokkal egyiitt.

(Mddositasi elsGbbsége: 1994. 07. 01.)
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