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Antibakterialis hatasi heterociklusos vegyiiletek, eljaras eldallitasukra és a hete-

rociklusos vegylleteket tartalmazé gyégyszerkészitmények

A talalmany targya az (1) altalanos képleti - ahol

R' jelentése halogénatom, azido-, tioalkohol-, izotiocianat, OR®, NHR* vagy N(R*),
altalanos képletli csoport, ahol R* jelentése hidrogénatom vagy helyettesitetlen vagy
helyettesitett alabbi csoport: acil-, tioacil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-6 széen-
atomos cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-, 2-6 szénatomos
alkenil-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos
alkenil-oxi-tiokarbonil-, aril-oxi-tiokarbonil-csoport, -C(=0)C(=0)-(1-6 szénatomos)alkil,
-C(=0)-C(=0)-aril, -C(=0)-C(=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi, -C(=0)-C(=O)-aril-oxi,
-(C=S)-S-(1-6 szénatomos)alkil, -(C=S)-NH,, -(C=)-NH-(1-6 szénatomos)alkil,
-C(=S)-N-((1-6 szénatomos)alkil),, -C(=S)-NH-(2-6 szénatomos)alkenil,
-(C=S)-(C=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi, -(C=S)-(C=0)-aril-oxi, -C(=S)-O-(C=0)-(1-6
szénatomos)alkil, C(=S)-C(=S)-(1-6 szénatomos)alkil, -C(=S)-C(=S)-aril altalanos
képletii csoport, tiomorfolinil-tiokarbonil- vagy pirrolidinil-tiokarbonil-csoport;

R? és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR®, NR®, OR® altalanos

képletii csoport, melyen beliil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6



2
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
V4 jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képleti, illetve altalanos képletii
csoport, melyen belul R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
Y'  jelentése =O vagy =S képletii csoport,
Y? és Y? jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S képleti csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy
Y2 és Y3, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyris
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartaimaz -
vegylilet, szarmazékai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté soja, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhato

szolvatja.
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Antibakterialis hatasi heterociklusos vegyuletek, eljaras eléallitasukra és a hete-

rociklusos vegyiileteket tartalmazoé gyogyszerkészitmények

A jelen talalmany uj oxazolidinon vegyuletekkel, szarmazékaikkal, analogjaikkal,
tautomer alakjaikkal, sztereoizomerjeikkel, polimorfjaikkal, gyégyaszati szempontbdl
alkalmazhato soikkal, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhatd szolvatjaikkal és az em-
litetteket tartalmazo gyogyszerkészitményekkel foglalkozik. Kozelebbrél, a jelen talal-
many az (l) altalanos képletli Uj oxazolidinonokkal, szarmazékaikkal, analégjaikkal,
tautomer alakjaikkal, sztereoizomerjeikkel, polimorfjaikkal, gyégyaszati szempontbdl
alkalmazhato soikkal, gydgyaszati szempontbdl alkalmazhaté szolvatjaikkal és az em-
litetteket tartalmazé gyogyszerkészitményekkel foglalkozik.

A jelen talalmany eljarast is nyujt a fent emlitett uj vegyuletek, szarmazékaik,
analogjaik, tautomer alakjaik, sztereoizomerjeik, polimorfjaik, gyogyaszati szempontbdl
alkalmazhato soik, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhatd szolvatjaik és az emlitette-
ket tartalmazé gyogyszerkészitmények el6allitasara is.

A jelen talalmany foglalkozik az uj koztestermékekkel, elballitasi modjaikkal és

az (1) altalanos képletli vegyuletek elballitasanal torténd felhasznalasukkal is.



Az oxazolidinonok baktériumellenes szerekként [J. Med. Chem., 39:673 (1996)],
hisztaminellenes szerekként és allergiaellenes agensekként [EP 291244], gorcsoldok-
ként [DE 3 915 184], kognitiv rendellenességek kezelésére szolgalo hatdanyagokként,
kedélybetegségek elleni szerekkeént, verlemezke kicsapodasellenes szerekként,
antidepresszansként, nyugtatdékként, altatokként, monoamin-oxidaz-gatiékként [WO
87/13768] és az aszimmetrias szintézisek kiralis segédanyagjaiként alkalmazhatok
[Aldrichimica Acta, 15 23 (1982)].

A penicillin felfedezése 6ta a gydgyszergyarak tobb mint szaz antibakterialis
agenst dolgoztak ki a bakterialis fert6zések széleskoéri lekuzdésére. Az elmdlt néhany
évben az antibiotikumok tulzott felhasznalasanak kdvetkeztében szamos baktériumnal
kialakult az emlitett antibiotikumokkal szembeni rezisztencia. Az emlitett bakterialis
korokozok tobb hatéanyaggal szembeni rezisztenciaja a mutacionak koszonhetben
ugyancsak oda vezetett, hogy életképesebb klinikai korokozok jelentek meg, és a leg-
zavarobb mérfoldkovet jelentette a vankomicinnel szembeni rezisztencia, minthogy ezt
az antibiotikumot ugy tekintették, mint a gram-pozitiv fert6zésekkel szembeni utolso
altalanos hatéanyagot. A t6bb hatéanyaggal szembeni névekvé rezisztencia ujra raira-
nyitotta a figyelmet olyan uj szerkezetli antibiotikumok kutatasara, melyek Uj mecha-
nizmusok révén képesek gatolni ezeknek a baktériumoknak a névekedését vagy képe-
sek elpusztitani 6ket.

A legnagyobb mértékii problémat a klinikai izolatumok kdzétt az igen virulens,
meticillin-rezisztens Staphylococcus aureus (MRSA) vilagszerte ndvekvé megjelenése
okozza. A vankomincin-rezisztens mikroorganizmusokkal egyutt sok MRSA torzs el-
lenalld az ismert antibiotikumokkal szemben, de az MRSA torzsek megérizték a
vankomicinnel szembeni szenzivitdsukat. Tekintettel azonban a vankomicin-rezisztens

klinikai izolatumok novekvd szamara és a baktériumok fokozodd rezisztencidjara,



igény van olyan uj vegyuletekre, melyek hatékonyak a névekvé szamu és napjainkban
problematikussa valé gram-pozitiv mikroorganizmusokkal szembeni fellépésnél.

Napjainkban tobb oxazolidinont felfedeztek, melyek az 50S riboszomalis alegy-
séghez koétdédve gatoljak a fehérjeszintézist. Ezeknek az oxazolidinonoknak a koétédési
helyei kozel vannak a kloramfenikol és a linkomicin kotédési helyéhez, de a hatas-
mechanizmusuk eltér ettdl a két antibiotikumtol.

A jelen talalmany szerinti oxazolidinonok Uj osztalya alkalmas szamos rezisztens
és szenzitiv gram-pozitiv torzs elleni in vitro és in vivo kezelésre. A szakirodalomban
eddig leirt néhany ismert vegyuletet az alabbiakban sorolunk fel.

(i) A WO 93/23384 szamu nemzetkozi szabadalmi bejelentés foglalkozik a (lla)
altalanos képleti vegyuletekkel, ahol az altalanos képletben

Y jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, aril-, OH, O-(1-6 szénatomos)-
alkil-, O-vinil, O-fenil, O-C(=0)(1-6 szénatomos)alkil, -O-C(=O)fenil (a fenilcsoport 1-3
fluor-, klératommal, OCHs, OH, NH, képletli vagy 1-4 szénatomos alkilcsoporttal Iehet
helyettesitett), O-C(=0)-O-CHj, S-(1-6 szénatomos)alkil, SO,-(1-6 szénatomos)alkil,
-S0,-N(R%), (ahol R? jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom, 1-4 szénatomos
alkilcsoport vagy fenilcsoport, mely 1-3 fluor-, kliératommal, OCH;, OH, NH, képlet
vagy 1-4 szénatomos alkilcsoporttal lehet helyettesitett), -C(=0)-(1-6 szénatomos)alkil,
-C(=0)-0-(1-6 szénatomos)-alkil, -C(=0)-N(R?),, -C(=0)-CH(R*)N(R?),,
-C(=0)-CH(R*)-NH-C(NH)-NH, (ahol R* jelentése aminosav oldallanc), N(R%),
-N(CH2z)m (ahol m jelentése 2-6 és a nitrogénatommal gytiriis szerkezetet képez, ahol
egy vagy tébb szénatom helyett kén-, oxigénatom vagy NR® altalanos képletii csoport
allhat), -C(CH3)=N-OR képletii, illetve altalanos képletli csoport, vagy Y tovabbi jelen-
tése (a) - (g) altalanos képletii csoport, melyen beliil R’ jelentése OH, OCHs;, CH,OH,

CH,0OCHj;, CO,CH;, CO,C,Hs5 képletl csoport; R® jelentése CH; képletii csoport vagy



hidrogénatom; R’ jelentése CH, vagy C(=0) képletii csoport; R® jelentése hidrogén-
atom vagy =O képletii csoport; p jelentése 1-2, R® jelentése oxigén-, kénatom, S(O),
S0O,, CH,, NH, NCH3, NC;Hs, NCHO, NCOCHj; vagy NCO,CH3; képlet csoport; és va-
lamennyi el6forduld nevezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport egy vagy tébb fluor-, klor-,
brém-, jédatommal, OR', COOR', CN, SR’ vagy R' (ahol R’ jelentése hidrogénatom
vagy 1-4 szénatomos alkilcsoport) képleti, illetve altaldanos képletli csoporttal lehet
helyettesitett;
X és Z jelentése egymastol fuggetlendl 1-6 s_zénatomos alkil-, 3-12 szénatoﬁwos
cikloalkilcsoport vagy hidrogénatom; vagy X és Y egy 0-3 szénatomos athidalé cso-
portot képez; X és Z jelentése elénydsen hidrogénatom;
U, V és W jelentése egymastol fuggetlenul 1-6 szénatomos alkilcsoport, fluor-, klor-,
brom-, hidrogénatom vagy helyettesitett, 1-6 szénatomos alkilcsoport, ahol a
szubsztituens egy vagy tobb fluor-, klér-, brom- vagy jodatom; U és V jelentése elényo-
sen fluoratom, W jelentése elényosen hidrogénatom;
R jelentése hidrogénatom, 1-12 szénatomos alkil-, 3-12 szénatomos cikloalkil-, 1-6
szénatomos alkoxi-, 1-6 szénatomos alkilcsoport, egy vagy tobb fluor-, klor- vagy jod-
atommal, hidroxilcsoporttal helyettesitve; n jelentése 1 vagy 2; q jelentése 0-4.

Ennek a csoportnak egyik képvisel6je a (lIb) képletl vegytilet.
(i) A WO 98/01447 szamu nemzetkozi szabadalmi bejelentés foglalkozik a (lic) altala-
nos képletli vegyuletekkel, ahol
R' jelentése -NHC(=O)R? altalanos képletli csoport, melyen beliil R* jelentése 1-4
szénatomos alkilcsoport; R? és R® jelentése hidrogén- vagy fluoratom; R* és R® jelen-
tése egymastodl fuggetlendl hidrogénatom vagy metilcsoport; R® jelentése piridilcsoport,
adott esetben 1-4 szénatomos alkilcsoporttal (mely adott esetben helyettesitett), halo-

génatommal, trifluor-metil-, 1-4 szénatomos alkil-S(O), (ahol n jelentése 0, 1 vagy 2),



1-4 szénatomos alkil-, SO,-amino, 1-4 szénatomos alkanoil-amino-, karboxil-, hidroxil-,
amino-, 1-4 szénatomos alkil-amino-, di(1-4 szénatomos)alkil-amino-, 1-4 szénatomos
alkoxi-karbonil-, karbamoil-, N-(1-4 szénatomos)alkil-karbamoil-, di(N-(1-4 szénato-
mos)alkil)-karbamoil- (melyen belll az 1-4 szénatomos alkilcsoport az utébb emlitett
két karbamoilcsoportnal adott esetben hidroxil-, 1-4 szénatomos alkoxi- vagy 1-4
szénatomos alkoxi-karbonil-csoporttal helyettesitett), 2-4 szénatomos alkenil- (adott
esetben karboxil- vagy 1-4 szénatomos alkoxi-karbonil-csoporttal helyettesitve), 1-4
szénatomos alkoxi-, ciano- vagy nitrocsoporttal helyettesitve.
Ennek a csoportnak egyik képviselje a (lid) képletlii vegyllet.

(iii) A WO 95/07271 szamu nemzetkdzi szabadalmi bejelentés foglalkozik a (lic) alta-
lanos képletii vegyiiletekkel, ahol X jelentése oxigén-, kénatom, SO, SO,, SNR'® vagy
SONR'® képlet, illetve altalanos képletii csoport; R jelentése hidrogénatom, 1-8 szén-
atomos alkilcsoport, mely egy vagy tobb fluor-, kiératommal, hidroxil-, 1-8 szénatomos
alkoxi-, 1-8 szénatomos acil-oxi- vagy -OCH,Ph képletli csoporttal helyettesitett, vagy
R jelentése 3-6 szénatomos cikloallkil-, amino-, 1-8 szénatomos alkil-amino-, 1-8
szénatomos dialkil-amino- vagy 1-8 szénatomos alkoxicsoport; R' jelentése hidrogén-
atom, kivéve ha X jelentése oxigénatom, R' tovabbi jelentése CH;, CO,H képleti,
ciano-, -CO;R, (CH,)-R'"" altalanos képletli (melyen beliil m jelentése 1 vagy 2) cso-
port; R? jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluor- vagy klbératom; R? jelentése
hidrogénatom vagy CHs képletii csoport; R™ jelentése egymastdl fiiggetleniil hidro-
génatom, 1-4 szénatomos alkil- (adott esetben klior-, fluoratommal, hidroxil-, 1-8 szén-
atomos alkoxi-, amino-, 1-8 szénatomos alkil-amino- vagy 1-8 szénatomos dialkil-
-amino-csoporttal helyettesitve) vagy p-toluolszulfonil-csoport; R'' jelentése hidrogén-
atom, hidroxil-, OR, OCOR, NH;, NHCOR vagy N(R“’)z képletd, illetve altalanos

képleti csoport; és n jelentése 0, 1 vagy 2.



Ennek a csoportnak egyik képvisel6je a (lIf) képletl vegyiilet.

(iv) A WO 95/25106 szamu nemzetk6zi szabadalmi bejelentés foglalkozik a (llg) al-
talanos képletli vegyuletekkel, ahol R jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkil-,
3-6 szénatomos cikloalkil-, amino-, 1-8 szénatomos alkil-amino-, 1-8 szénatomos
dialkil-amino-, 1-8 szénatomos alkoxi- vagy halogénezett, 1-8 szénatomos alkilcsoport;
R' és R? jelentése egymastdl fiiggetlendl hidrogén-, halogénatom, 1-8 szénatomos
alkil-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, -(CH;)n-OR"' vagy -C(=0)-R*' altalanos képletii cso-
port; X és Y jelentése egymastdl fiiggetlendil hidrogén- vagy halogénatom; R* és R°
jelentése egymastdl fliggetlenul hidrogénatom, 1-8 szénatomos alkil-, 1-8 szénatomos
alkoxi-, 1-8 szénatomos alkil-tio-, -(CH2)m-OR®', -O-(CH,)»-OR®', -NR*’R%
-N=CH-NR*R®, -C(=0)-NR*R*? vagy -(CH)m-C(=A)-R*' altalanos képletii csoport
vagy R* és R’ egyiitt képeznek =0, =NR*®, =S, =CR*R>* képletii, illetve altalanos
képletd csoportot vagy adott esetben helyettesitett, telitetlen vagy telitett, 5- vagy 6
tagu, 1-3 heteroatomot, mely lehet oxigén-, kén- vagy nitrogénatom, tartalmazé hete-
rociklusos csoportot képeznek;

R' és R'? jelentése egymastdl fiiggetlendil hidrogénatom, 1-8 szénatomos alkil- vagy
metoxi-metil-csoport; R* jelentése hidrogenatom, -(CH,),-OH, 1-8 szénatomos alkil-,
1-8 szénatomos alkoxi-, -O-CH,-O-C(=O)-R'' vagy -(CH)m-C(=0)-OR'' a&ltalanos
képleti csoport; R*? és R*? jelentése egymastol fuggetlendl hidrogénatom,
-(CH2)m-OR", -C(=0)R*!, -C(=0)-NR''R'?, -(CH,),-fenil altalanos képletii, 1-8 szén-
atomos alkil-, tiazol-2-il-csoport vagy az R* és R® egyiitt képezhet egy pirrolidino-,
piperidino-, piperazino-, morfolino- vagy tiomorfolino-csoportot, melyek mindegyike
helyettesitve lehet 1-8 szénatomos alkil- vagy -(CH,),-OH altalanos képletii csoporttal;

R* jelentése hidrogénatom, 1-8 szénatomos alkil-, 1-8 szénatomos alkoxi-, -OR®",



~-(CHa)o-fenil, NR*R%, -NH-C(=NH)-NH, altalanos képletl, [1,2,4]triazol-4-il- vagy
cianocsoport;
R* és R>® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom, 1-8 szénatomos alkil-,
-C(=0)-R*" vagy -(CH,),-fenil altalanos képletii csoport; R*' jelentése hidrogénatom,
1-8 szénatomos alkilcsoport egy vagy tobb hidroxilcsoporttal helyettesitve, 2-8 szén-
atomos alkenil-, halogénezett, 1-8 szénatomos alkil-,-(CH)n,-OR"",
-(CH2)m-C(=0)-R*', -C(=0)-(CH,)--OR* altalanos képletii csoport vagy tozilcsoport; A
jelentése oxigénatom vagy etilén-ketal-csoport; --- jelentése kettés vagy egyes kotés;
m’ jelentése egymastdl fuggetlenul 0, 1 vagy 2; n jelentése O vagy 1; p’ jelentése egy-
mastdl fuggetlenil 1, 2, 3 vagy 4.

Ennek a csoportnak egyik képviselje a (lIh) képletl vegyiilet.
(v) AWO 96/13502 szamu nemzetkozi szabadalmi bejelentés foglalkozik a (1li) altala-
nos képleti vegyiiletekkel, ahol Q jelentése (h) - (1) altalanos képletii csoport; R' je-
lentése hidrogén-, fluoratom, OR’, SR’, NR®R®, CN képletii, illetve Altalanos képleti
csoport, 1-4 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxamid-, 1-4 szénatomos acilcsoport,
adott esetben egy vagy tobb alabbi szubsztituenssel helyettesitve: fluoratom, hidroxil-,
1-4 szénatomos alkoxi-, 1-4 szénatomos acil-oxi-, NHCO-(1-6 szénatomos)alkil- vagy
NHOCH.Ph, NSO;R képleti, illetve altalanos képletli csoport, melyen beliil R jelentése
1-6 szénatomos alkilcsoport, adott esetben egy vagy tobb fluor-, kiératommal, 1-6
szénatomos alkoxicsoporttal vagy fenilcsoporttal helyettesitve;
R? jelentése egymastdl fliggetleniil hidrogén- vagy fluoratom, hidroxil- vagy OR alta-
lanos képletli csoport, melyen belll R jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport, tovabba
R? jelentése 1-4 szénatomos alkil- vagy fenilcsoport; R® jelentése egymastol fliggetle-
nil hidrogénatom, fenil-, piridil- vagy 1-3 szénatomos alkilcsoport, adott esetben fluor-,

kloratommal, hidroxil-, 1-3 szénatomos alkoxi-karbonil-, 1-3 szénatomos acil-oxi-, 1-3



szénatomos alkoxi- vagy N-(1-4 szénatomos alkil), altalanos képletii csoporttal he-
lyettesitve; R* jelentése egymastdl fiiggetieniil hidrogén-, fluor- vagy klératom, OCHs
képleti csoport; R® jelentése hidrogénatom, 1-8 szénatomos alkilcsoport, adott eset-
ben egy vagy tobb fluor-, klératommal, hidroxil-, 1-8 szénatomos alkoxi-, 1-8 szénato-
mos acil-oxi-csoporttal helyettesitve, R tovabbi jelentése 3-6 szénatomos cikloalkil-,
amino-, 1-8 szénatomos alkil-amino-, 1-8 szénatomos dialkil-amino-, 1-8 szénatomos
alkoxicsoport; R® jelentése oxigén-, kénatom, NR'®, CR''R"?, (OR), altalanos képleti
csoport (melyen belil R jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport), O(CH,),O, (SR), al-
talanos képletli csoport (melyen belll R jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport),
S(CH,)mS altalanos képletii csoport; R’ jelentése hidrogénatom, 1-8 szénatomos
alkilcsoport, mely adott esetben egy vagy tobb fluor-, kiératommal, -CN, -OH képlet,
1-8 szénatomos alkoxi-, 1-8 szénatomos acil-oxi-, 1-8 szénatomos alkoxi-karbonil-,
fenilcsoporttal helyettesitett, 1-8 szénatomos acilcsoport, mely adott esetben egy vagy
tobb hidroxil-, 1-8 szénatomos alkoxi-, 1-8 szénatomos acil-oxi-csoporttal helyettesitett,
1-8 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxamidcsoport adott esetben a nitrogénatomjan
1-4 szénatomos alkil- vagy fenilcsoporttal helyettesitve, fenilcsoport, adott esetben egy
vagy tobb halogénatommal, CN képletl, 1-3 szénatomos alkoxi-, 1-3 szénatomos
alkoxi-karbonil-, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal helyettesitve, mely helyettesitett lehet
egy vagy tébb fluoratommal vagy 1-3 szénatomos alkoxicsoporttal; R® és R’ jelentése
egymastdl fliggetlendl hidrogénatom, 1-8 szénatomos alkilcsoport, mely adott esetben
egy vagy tébb fluor-, kloratommal, -CN, OH képleti, 1-8 szénatomos alkoxi-, 1-8 szén-
atomos acil-oxi-, 1-8 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy fenilcsoporttal helyettesitett; 1-8
szénatomos acilcsoport, mely adott esetben egy vagy tobb hidroxil-, 1-8 szénatomos
alkoxi-, 1-8 szénatomos acil-oxi-, amino-, 1-4 szénatomos acil-amino-, amino-(1-4

szénatomos)-acil-amino-csoporttal helyettesitett; benzoilcsoport, mely adott esetben



egy vagy tébb fluor-, kloratommal, hidroxil-, 1-8 szénatomos alkoxi-, 1-8 szénatomos
acil-oxi-, amino-, 1-4 szénatomos acil-amino-, 1-4 szénatomos alkoxi-karbonil-amino-
-csoporttal helyettesitett; 1-8 szénatomos alkoxi-karbonil-, benzil-oxi-karbonil-, terc-
-butoxi-karbonil-csoport, karboxamidcsoport, melynek nitrogénatomja adott esetben
1-4 szénatomos alkil- vagy fenilcsoporttal helyettesitett; trifluor-acetil- vagy CO(1-6
szénatomos)alkil altalanos képletii csoport; R' jelentése hidrogénatom, OR’, NHR,
1-8 szénatomos alkilcsoport, mely adott esetben fenilcsoporttal helyettesitett; R'' és
R'? jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, fluoratom, 1-4 szénatomos alkilcsoport,
mely adott esetben halogénatommal, hidroxil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, 1-4 szénato-
mos alkoxi-karbonil-, fenilcsoporttal helyettesitett; 1-8 szénatomos acil-, 1-4 szénato-
mos alkoxi-karbonil- vagy CN képletii csoport; R'’ jelentése oxigén- vagy kénatom; R
és R' jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcsoport,
mely adott esetben halogénatommal, hidroxil-, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal he-
lyettesitett; hidroxil-, 1-4 szénatomos alkoxicsoport, mely adott esetben hidroxil- vagy
1-4 szénatomos alkoxicsoporttal helyettesitett; NR°R®, -OC(0)-(1-4 szénatomos)alkil
altalanos képletii csoport; R? jelentése hidrogénatom vagy CHs képletii csoport; n
jelentése 0 vagy 1; és m jelentése 2 vagy 3.
Ennek a csoportnak egyik képviselbje a (llj) képletl vegytilet.

(vi) A WO 97/27188 szamu nemzetkozi szabadalmi bejelentés a (llk) altalanos kép-
letii vegytletekkel foglalkozik, ahol R' jelentése -NHC(=0)-(1-4 szénatomos)alkil,
-NHS(0),-(1-4 szénatomos)alkil altalanos képletii csoport, melyen beliil n jelentése 0,
1 vagy 2 vagy R’ jelentése hidroxilcsoport; R* és R’ jelentése egymastdl fiiggetleniil
hidrogén- vagy fluoratom; R* jelentése hidrogénatom, metil-, etil- vagy oxocsoport; R®
jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 2-6 szénato-

mos alkinil- vagy R%(CH,)n, altalanos képletli csoport, melyen belil m jelentése 1-4 és



10 SSCRITIES S N

R® jelentése trifluor-metil-, difluor-metil-, fluor-metil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, 1-4 szén-
atomos alkil-, S(O), altalanos képletii csoport, melyen beliil p jelentése 0, 1 vagy 2,
1-6 szénatomos alkanoil-oxi-, di(N-(1-4 szénatomos)alkil}-amino-, N-(1-4 szénato-
mos)alkil-(1-4 szénatomos)alkanoil-amino-, ciano-, karboxil-, 1-4 szénatomos alkoxi-
-karbonil-, karbamoil-, di(N-(1-4 szénatomos)alkil)-karbamoil-, N-(1-4 szénatomos)alkil-
-(1-4 szénatomos)alkanszulfonamido-, N'-(1-4 szénatomos)alkil-di(N*-(1-4 szénato-
mos)alkil-ureido-csoport vagy -OC(=O)NR(R?®) vagy N(R®)SO,NR’(R?) altalanos kép-
letii csoport, melyen beliil R és R® jelentése egymastdl fiiggetlenil hidrogénatom vagy
1-4 szénatomos alkilcsoport és R jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport; vagy m je-
lentése 2-4 és R® jelentése hidroxil-, 1-4 szénatomos alkanoil-amino-, amino-, 1-4
szénatomos alkil-amino-, 1-4 szénatomos alkanszulfonamido, ureido, di(N>-(1-4 szén-
atomos)alkil)-ureido vagy NHSO,NR’(R?®) altalanos képletii csoport.
Ennek a csoportnak egyik képviselbje a (lll) képletli csoport.

(vii) A WO 98/01446 szamu nemzetkozi szabadalmi bejelentés foglalkozik a (Ilm) al-
talanos képletii vegyiiletekkel, ahol R' jelentése -NHC(=O)R? altalanos képletl cso-
port, melyen beliil R® jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport; R? és R® jelentése egy-
mastdl fiiggetleniil hidrogén- vagy fluoratom; R* és R® jelentése egymastol fuggetlenil
hidrogénatom vagy metilcsoport; R® jelentése 2 vagy 3 nitrogénatomot, mint egyetlen
heteroatomot tartalmazé hattagi heteroarilcsoport, amely adott esetben az alabbi
szubsztituensek valamelyikével lehet helyettesitett: adott esetben helyettesitett 1-4
szeénatomos alkilcsoport, halogénatom, trifluor-metil-, 1-4 szénatomos alkil-S(O), alta-
lanos kepletid (ahol n jelentése 0, 1 vagy 2), 1-4 szénatomos alkil-S(O),-amino-, 1-4
szénatomos alkanoil-amino-, karboxil-, hidroxil-, amino-, 1-4 szénatomos alkil-amino-,
di(1-4 szénatomos)alkil-amino-,1-4 szénatomos alkoxi-karbonil-, karbamoil-, N-(1-4

szénatomos)alkil-karbamoil-, di(N-(1-4 szénatomos)alkil)-karbamoil-csoport (melyen
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belil az 1-4 szénatomos alkilcsoport vagy az utébbi két emlitett karbamoil
szubsztituens adott esetben hidroxil-, 1-4 szénatomos alkoxi- vagy 1-4 szénatomos
alkoxi-karbonil-csoporttal helyettesitett), 2-4 szénatomos alkenilcsoport (adott esetben
karboxil- vagy 1-4 szénatomos alkoxi-karbonil-csoporttal helyettesitve), 1-4 szénato-
mos alkoxi-, ciano- vagy nitrocsoport.

Ennek a csoportnak egyik képvisel6je a (lin) képletl vegytilet
Osszefoglalva: kutatasaink olyan uj vegyiiletekre iranyultak, melyek szamos emberi és
allati kérokozoval szemben hatasosak, ideértve a gram-pozitiv aerob baktériumokat,
mint amilyenek az MRSA-k, a Streptococcusok és Enterococcusok, az anaerob mikro-
organizmusokat, mint amilyenek a Bacteroides, Clostridia fajok és a savallé mikroor-
ganizmusok, példaul a Mycobacterium tuberculosis, Mycobacterium avium és
Mycobacterium fajok. Az ilyen iranya munkank vezetett a fenti (I) altalanos képleti ve-
gyuletek kifejlesztéséhez.

A jelen talalmany tehat (1) altalanos képletli Uj oxazolidinonokkal, szarmazéka-
ikkal, analogjaikkal, tautomer alakjaikkal, sztereoizomerjeikkel, polimorfjaikkal, gyé-
gyaszati szempontbdl alkalmazhato soéikkal, gydgyaszati szempontbdl alkalmazhatd
szolvatjaikkal és az emlitetteket tartalmazé gyogyszerkészitményekkel és olyan keve-
rékeikkel foglalkozik, melyek fokozott aktivitasuak toxikus hatas nélkul vagy csékkent
toxicitassal.

Ugyancsak leirjuk az (1) altalanos képletii vegyiiletek, szarmazékaik, analogjaik,
tautomer alakjaik, sztereoizomerjeik, polimorfjaik, gyéogyaszati szempontbdl alkalmaz-
hato soik és gyogyaszati szempontbdl alkalmazhato szolvatjaik el6allitasi eljarasat is.

A jelen szabadalom tovabba gyogyszerkészitményekkel szolgal, mely (1) altala-
nos kepletl vegyileteket, analdgjait, szarmazékait, tautomerjeit, sztereoizomerieit,

polimorfjait, soit, szolvatjait vagy ezek keverékeit tartalmazzak alkalmas viv6anyagok,
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olddszerek, higitok és mas, az ilyen készitményeknél szokasosan alkalmazott kozeg-
anyagok kiséretében.

A talalmany az (1) altalanos képletli vegyuletek el6allitasanal alkalmazhato (VI),
(VI), (X), (XVI), (XVII) altalanos kepletli uj koztesanyagokkal, el6allitasi eljarasaikkal
és felhasznalasukkal is foglalkozik.

A jelen taldlmany (1) altaldnos képletli - ahol az altalanos képletben
R' jelentése halogénatom, azido-, tioalkohol-, izotiocianatcsoport, OR*, NHR* vagy
N(R*), altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése hidrogénatom vagy helyettesitetien
vagy helyettesitett alabbi csoport: acil-, tioacil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-6
szénatomos cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-, 2-6 szén-
atomos alkenil-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-tiokarbonil-, 2-6
szénatomos alkenil-oxi-tiokarbonil-,  aril-oxi-tiokarbonil-csoport, -C(=0)C(=0)-(1-6
szénatomos)alkil, -C(=0)-C(=0)-aril, -C(=0)-C(=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi,
-C(=0)-C(=0)-aril-oxi, -(C=S)-S-(1-6 szénatomos)alkil, -(C=S)-NH,, -(C=)-NH-(1-6
szénatomos)alkil, -C(=S)-N-((1-6 szénatomos)alkil),, -C(=S)-NH-(2-6 szénatomos)-
-alkenil, (C=S)-(C=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi, -(C=S)-(C=0)-aril-oxi, -C(=S)-O-(C=0)-
-(1-6 szénatomos)alkil, C(=S)-C(=S)-(1-6 szénatomos)alkil, -C(=S)-C(=S)-aril altalanos
képleti csoport, tiomorfolinil-tiokarbonil- vagy pirrolidinil-tiokarbonil-csoport;
R? és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-,ciano-, nitro-, SR? NR? OR?® Aaltalanos
képlet(i csoport, melyen belil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletd, illetve altalanos képleti
csoport, melyen belul R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,

1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
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atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

Y'  jelentése =0 vagy =S képletii csoport;

Y2 és Y? jelentése egymastol fuggetlenil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képletli csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport;

Y? és Y°, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyutt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyiiriis
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegyiilettel, szarmazékaival, analdgjaival, tautomer alakjaival, sztereoizomerjeivel, po-
limorfjaival, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté séival vagy gydgyaszati szem-
pontbdl alkalmazhaté szolvatjaival szolgal.

Az alkalmas R* csoportokat az alabbiak kozill valasztjuk ki: hidrogénatom, 1-7
szénatomos acilcsoport, mint amilyen a -C(=O)H, -C(=0O)CH;, -C(=0)CH,CHs,
-C(=0)(CHz).CHs, -C(=0)(CH);CH3;, -C(=0)(CH;)4CHs, -C(=0)(CH,)sCHj;, -C(=0)Ph
képletli csoport és hasonlok, az acilcsoport lehet helyettesitett; tio-(1-7 szénato-
mos)acil-csoport, mint amilyen a -C(=S)H, -C(=S)CH,, -C(=S)CH,CHj3, -C(=S)Ph kép-

letd csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkoxi-
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-karbonil-csoport, melyben az 1-6 szénatomos alkilcsoport lehet egyenes vagy elaga-
z6, mint amilyen a metoxi-karbonil-, etoxi-karbonil-, propoxi-karbonil-, izopropoxi-
-karbonil-csoport és hasonldk, melyek lehetnek helyettesitettek; ciklo(3-6 szénatomos)-
alkoxi-tiokarbonil-csoport, mint amilyen a ciklopropoxi-tiokarbonil-, ciklobutoxi-tio-
karbonil-csoport és hasonldk, a ciklo(3-6 szénatomos)alkoxi-tiokarbonil-csportok lehet-
nek helyettesitettek; 2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-csoport, mint amilyen az
etenil-oxi-karbonil-, propenil-oxi-karbonil-, butenil-oxi-karbonil-csoport és hasonldk, a
2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-csoportok lehetnek helyettesitettek; aril-oxi-
-karbonil-csoport, mint amilyen a fenoxi-karbonil-, benzil-oxi-karbonil-csoport és ha-
sonlok, az aril-oxi-karbonil-csoportok lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkoxi-
tiokarbonil-csoport, mint amilyen a CH;0-C(=S)-, C,Hs0O-C(=S)-, C3H;0O-C(=S)- képletii
csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; 2-6 szénatomos alkenil-
-oxi-tiokarbonil-csoport, mint amilyen az etenil-oxi-tiokarbonil-, propenil-oxi-tiokarbonil-,
butenil-oxi-tiokarbonil-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; aril-oxi-
-tiokarbonil-csoport, mint amilyen a fenil-O-C(=S)-, benzil-O-C(=S)- képleti csoport és
hasonldk, melyek lehetnek helyettesittek; -C(=0)-C)(=0)-(1-6 szénatomos)alkil altala-
nos képleti csoport, mint amilyen a -C(=0)-C(=0)-metil, -C(=0)-C(=0)-etil,
-C(=0)-C(=0)-propil képletli csoport €s hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek;
-C(=0)-C(=0O)-aril altalanos képletii csoport, mint amilyen a -C(=0)-C(=O)-fenil,
-C(=0)-C(=0)-naftil képletii csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek;
-C(=0)-C(=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi altalanos képleti csoport, mint amilyen a
-C(=0)-C(=0)-metoxi-, -C(=0)-C(=0)-etoxi, -C(=0)-C(=0)-propil-oxi képletii csoport
és hasonlok, melyek lehetnek helyettesittek; -C(=0)-C(=O)-aril-oxi altalanos képletii
csoport, mint amilyen a -C(=0)-C(=0)-fenil-oxi, -C(=0)-C(=0)-benzil-oxi képlet(i cso-

port és hasonldk, melyek lehetnek helyettesitettek; -(C=S)-(1-6 szénatomos)alkil alta-
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lanos képletli csoport, mint amilyen a -(C=S)-S-metil-, -(C=S)-S-etil, -(C=S)-S-propil
képletli csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; -(C=S)-NH, képleti
csoport; -(C=S)-NH-(1-6 szénatomos)alkil altalanos képlet csoport, mint amilyen a
-(C=S)-NH-metil, -(C=S)-NH-etil, -(C=S)-NH-propil képleti csoport és hasonlok, me-
lyek lehetnek helyettesitettek; -(C=S)-N-(1-6 szénatomos)alkil, altalanos képletii cso-
port, mint amilyen a -(C=S)-N-(metil),, -(C=S)-N-(etil),, -(C=S)-N-(propil), képleti cso-
port és hasonlék, melyek lehetnek helyettesitettek; -(C=S)-NH-(2-6 szénatomos)alkenil
altalanos képleti csoport, mint amilyen a -(C=S)-NH-etenil, -(C=S)-NH-propenil,
-(C=S)-NH-butenil képletii csoport és hasonldok, melyek lehetnek helyettesitettek;
-(C=S)-(C=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi altalanos képletli csoportok, mint amilyen
-(C=S)-(C=0)-metoxi, -(C=S)-(C=0)-etoxi, -(C=S)-(C=0)-propoxi képletli csoport és
hasonldok, melyek lehetnek helyettesitettek; -(C=S)-(C=0)-aril-oxi altalanos képletii
csoport, mint amilyen a -(C=S)-(C=0)-fenil-oxi, -(C=S)-(C=0)-naftil-oxi képletli csoport
és hasonldk, melyek lehetnek helyettesitettek; -(C=S)-O-(C=0)-(1-6 szénatomos)alkil
altalanos képletli csoport, mint amilyen a -(C=S)-O-(C=0)-metil, -(C=S)-O-(C=0)-etil,
-(C=S)-0O-(C=0)-propil képletii csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek;
-C(=S)-C(=S)-(1-6 szénatomos)alkil altalanos képleti  csoport, mint amilyen a
-C(=S)-C(=S)-metil, -C(=S)-C(=S)-etil, -C(=S)-C(=S)-propil képletii csoport és hason-
6k, melyek lehetnek helyettesitettek; -(=S)-C(=S)-aril altalanos képleti csoport, mint
amilyen a -(=S)-C(=S)-fenil, -(=S)-C(=S)-naftil képletli csoport és hasonlék, melyek
lehetnek helyettesitettek; tiomorfolinil-tiokarbonil-csoport vagy pirrolidinil-tiokarbonil-
-csoport.

Amikor az R* csoport helyettesitett, a szubsztituens lehet halogénatom, mint
amilyen a klor-, fluor-, brom- vagy jodatom; hidroxil-, amino-, mono(1-6 szénato-

mos)alkil-amino-csoport, mint amilyen a metil-amino-, etil-amino-, propil-amino-csoport
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és hasonlok, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-csoport, mint amilyen a dimetil-amino-,
dietil-amino-, metil-etil-amino-, dipropil-amino-, etil-propil-amino-csoport és hasonldk,
nitro-, ciano-, alkoxi-, aril-, hidroxi-aril-, piridil-, hidroxi-alkil-, alkoxi-aril- vagy
karboxilcsoport és szarmazékaik.

Az alkalmas R® és R® csoportokat az alabbiak koziil valaszthatjuk ki: hidrogén-
atom, halogénatom, mint amilyen a fluor-, klor- vagy brématom; 1-6 szénatomos
alkilcsoport, mint amilyen a metil-, etil-, n-propil-, izopropil-, n-butil-, izobutil-, terc-bu-
til-, pentil-, izopentil-, n-hexil-csoport és hasonlok; halogénezett, 1-6 szénatomos
alkilcsoport, mint amilyen a halogén-metil-, halogén-etil-, halogén-propil-, trihalogén-
-metil-csoport és hasonldk, ahol a halogénatom lehet fluor-, klér-, brom- vagy jodatom;
ciano-, nitro-, SR® NR? OR? altalanos képletii csoport, ahol R? jelentése helyettesitett
vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkilcsoport, mint amilyen a metil-, etil-, propil-,
izopropilcsoport €s hasonlok.

Az R? szubsztituenst az alabbiak kéziil valasztjuk ki: hidroxilcsoport, halogén-
atom, nitro-, amino-, alkoxi-, karboxil- vagy cianocsoport.

Az alkalmas Z csoportot az alabbiak kozul valasztjuk ki: kénatom, oxigénatom,
=CH képletii vagy NR® altalanos képletii csoport, ahol R® jelentése hidrogénatom,
helyettesitetlen vagy helyettesitett, 1-6 szénatomos alkilcsoport, mint amilyen a metil-,
etil-, propilcsoport és hasonlék, melyek lehetnek helyettesitettek; 2-6 szénatomos
alkenilcsoport, mint amilyen az etenil, propenil-, butenilcsoport és hasonlok, melyek
lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos cikloalkilcsoport, mint amilyen a ciklopropil-,
ciklobutilcsoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos
alkoxicsoport, mint amilyen a metoxi-, propoxi-, izopropoxicsoport és hasonlék, melyek
lehetnek helyettesitettek; arilcsoport, mint amilyen a fenil-, naftilcsport és hasonldk,

melyek lehetnek helyettesitettek; aralkilcsoport, mint amilyen a benzil-, fenetilcsoport
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és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; aril-
-oxi-csoport, mint amilyen a fenil-oxi-, naftil-oxi-csoport és hasonlék, melyek lehetnek
helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkil-karbonil-csoport, mint amilyen a metil-
-karbonil-, etil-karbonil-, propil-karbonil-csoport és hasonldk, melyek lehetnek helyette-
sitettek; 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, mint amilyen a metil-karbonil-, etil-
-karbonil-, propil-karbonil-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; aril-
karbonil-csoport, mint amilyen a fenil-karbonil-, naftil-karbonil-csoport és hasonldk,
melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport, mint ami-
lyen a metoxi-karbonil-, etoxi-karbonil-, propoxi-karbonil-csoport és hasonlék, melyek
lehetnek helyettesitettek; vagy aril-oxi-karbonil-csoport, mint amilyen a fenil-oxi-
karbonil-, naftil-oxi-karbonil-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek.

Az R® szubsztituenst az alabbi csoportok kéziil valasztjuk ki: hidroxil-, halogén-,
pirrolidinil-, tiokarbonil-, nitro-, amino-, alkoxi-, karboxil- vagy cianocsoport,

Az Y' csoportot az =0 vagy =S képletii csoport képviseli, az Y? és Y* csoporto-
kat az alabbiak kozll valasztjuk ki: hidrogénatom, halogénatom, mint amilyen a fluor-,
klor-, brbm- vagy jéodatom; ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-amino-, =O, =S képlet(i cso-
port, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkilcsoport, mint amilyen a
metil-, etil-, n-propil-, izopropil-, n-butil-, izobutil-, terc-butil-csoport és hasonlok; 1-6
szénatomos hidroxi-alkil-csoport, mint amilyen a hidroxi-metil-, hidroxi-etil-, hidroxi-
-propil-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkoxi-
-(1-6 szénatomos)alkil-csoport, mint amilyen a metoxi-metil-, metoxi-etil-, etoxi-etil-,
etoxi-metil-, metoxi-propil-, propoxi-metil-, propoxi-etil-csoport és hasonlok, melyek le-
hetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport, mint amilyen a
metoxi-karbonil-, etoxi-karbonil-csoport €s hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek;

karboxi-(1-6 ~ szénatomos)alkil-csoport, mint  amilyen a CH3;COOH,
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CH3-CH,-COOH képletli csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6
szénatomos alkil-szulfonil-csoport, mint amilyen a metil-szulfonil-, etil-szulfonil-
-csoport és hasonldk, melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkil-karbonil-
amino-(1-6 szénatomos)alkil-csoport, mint amilyen a metil-karbonil-amino-metil-, etil-
karbonil-amino-metil-, metil-karbonil-amino-etil-, etil-karbonil-amino-etil-csoport és ha-
sonlék, melyek lehetnek helyettesitettek; aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-
csoport, mint amilyen a fenil-karbonil-amino-metil-, fenil-karbonil-amino-etil-, etil-
karbonil-amino-etil-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; aril-
-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-csoport, mint amilyen a fenil-karbonil-amino-
-metil-, fenil-karbonil-amino-etil-, naftil-karbonil-amino-metil-, naftil-karbonil-amino-
-etil-csoport és hasonldk, melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkil-
-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-csoport, mint amilyen a metil-karbonil-oxi-metil-,
etil-karbonil-oxi-metil-, metil-karbonil-oxi-etil-, propil-karbonil-oxi-metil-, propil-karbonil-
-oxi-etil-, propil-karbonil-oxi-propil-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitet-
tek; 1-6 szénatomos amino-alkil-csoport, mint amilyen az amino-metil-, amino-
-etil-, amino-propil-csoport és hasonlék, melyek lehetnek helyettesitettek; 1-6 szén-
atomos monoalkil-amino-csoport, mint amilyen a metil-amino-, etil-amino-, propil-
-amino-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; di(1-6 szénatomos)alkil-
-amino-csoport, mint amilyen a dimetil-amino-, dietil-amino-, metil-etil-amino-, dipropil-
-amino-, etil-propil-amino-csoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; aril-
-amino-csoport, mint amilyen a fenil-amino-, benzil-amino-csoport és hasonlék, melyek
lehetnek helyettesitettek; 1-6 szénatomos alkoxicsoport, mint amilyen a metoxi-,
etoxi-, propoxi-, izopropoxicsoport és hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek;
arilcsoport, mint amilyen a fenil-, naftilcsoport és hasonldok, melyek lehetnek helyette-

sitettek; aril-oxi-csoport, mint amilyen a fenoxi-, naftil-oxi-csoport é€s hasonlék, melyek



19 e e e e

.
.
ceee
.
.

lehetnek helyettesitettek; aralkilcsoport, mint amilyen a benzil-, fenetil-,
CsHsCH,CH,CH, képletd, naftil-metil-csoport és hasonlék, melyek lehetnek helyette-
sittek; heteroarilcsoport, mint amilyen a piridil-, tienil-, furil-, pirrolil-, oxazolil-, tiazolil-,
pirazolil-, imidazolil-, oxadiazolil-, tetrazolil-, benzopiranil-, benzofuranilcsoport és ha-
sonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; heteroaralkil-csoport, mint amilyen az
imidazol-metil-, imidazol-etil-, piridil-etil-, furil-metil-, oxazol-metil-, imidazolilcsoport és
hasonlok, melyek lehetnek helyettesitettek; heterociklusos csoport, mint amilyen a
pirrolidinil-, piperidinil-, morfolinil-, piperazinil-csoport és hasonlok; heterocikloalkil-
-csoport, mint amilyen a pirrolidin-metil-, pipe-ridin-metil-, morfolin-metil-, piperazin-
-metil-csoport és hasonldk, melyek lehetnek helyettesitettek.

Amikor Y2 és Y? helyettesitett, a szubsztituens lehet hidroxil-, nitro-, ciano-,
amino-, terc-butil-dimetil-szilil-oxi-(TBSO), halogén-, 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, 3-6 szenatomos cikloalkil-, arilcsoport, mint amilyen a fenil-,
naftilcsoport és hasonldk, benzil-oxi-, acilcsoport, mint amilyen a formil-, acetilcsoport
és hasonlok, karboxil- vagy acil-oxi-csoport, mint amilyen a formil-oxi-, acetil-oxi-
-csoport és hasonlok.

Amikor Y? és Y® szomszédos szénatomokhoz kapcsolédik, alkalmas gyiiriis
szerkezetet képezhet, ami lehet helyettesitett vagy helyettesitetien benzol-, piridin-,
pirrolidin-, furan-, tiofén-, morfolin-, piperazin-, pirrolszerkezeti vagy hasonlo.

A jelen talalmany részét képez6 gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté sok
szarmazhatnak szervetlen bazisbdél, mint amilyenek a Li, Na, K, Ca, Mg, Fe, Cu, Zn,
Mn-sok; a soOk képezhetbk szerves bazisokkal, mint amilyen az N,N’-diacetil-
-etilén-diamin, betain, koffein, 2-dietil-amino-etanol, 2-dimetil-amino-etanol, N-etil-
-morfolin, N-etil-piperidin, glikamin, glukézamin, hidrabamin, izopropil-amin, metil-

-glikamin, morfolin, piperazin, piperidin, prokain, purinok, teobromin, trietil-amin,
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trimetil-amin, tripropil-amin, trometamin, dietanol-amin, meglumin, etilén-diamin, N,N’-
difeni-etilén-diamin, N,N’-dibenzil-etilén-diamin, N-benzil-fenil-etil-amin, kolin, kolin-
hidroxid, diciklohexil-amin, metformin, benzil-amin, fenil-etil-amin, dialkil-amin, trialkil-
-amin, tiamin, amino-pirimidin, amino-piridin, purin, spermidin és hasonldk; kiralis bazi-
sokkal, mint amilyen az alkil-fenil-amin, glicinol, fenil-glicinol és hasonlék; természetes
aminosavakkal, mint amilyen a glicin, alanin, valin, leucin, izoleucin, norleucin, tirozin,
cisztin, cisztein, metionin, prolin, hidroxi-prolin, hisztidin, ornitin, lizin, arginin, szerin,
treonin, fenil-alanin; nem természetes aminosavakkal, mint amilyen a D-izomerek és a
szubsztitualt aminosavak; guanidinnel, hélyettesitett guanidinnel, ahol a szubsztituens
lehet nitro-, amino-, alkilcsoport, mint amilyen a metil-, etil, propilcsoport és hasonlok,
alkenilcsoport, példaul etenil-, propenil-, butenilcsoport és hasonldk, alkinilcsoport, pél-
daul etinil-, propinilcsoport és hasonlok; ammoniummal vagy helyettesitett ammoni-
ummal és aluminiummal. A sok lehetnek savaddicios sok, példaul szulfatok, nitratok,
foszfatok, perkloratok, boratok, halogenidek, acetatok, tartaratok, maleatok, citratok,
szukcinatok palmoatok, metanszulfonatok, benzoatok, szalicilatok, hidroxi-naftoatok,
benzolszulfonatok, aszkorbatok, glicerofoszfatok, ketoglutaratok és hasonlok. A
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhato szolvatok lehetnek hidratok vagy a kristalyosi-
tas mas olddszereivel, példaul alkoholokkal képzett szolvatok.

A jelen talalmany kulonosen alkalmas vegyuletei az alabbiak:

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-
-2-on,

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-
-2-0on,

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-tiazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-

-2-on,
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(5R)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-
~-oxazolan-2-on,
3-{2-fluor-4-[(5R)-5-hidoxi-metil-2-oxo-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-2, 3-dihidrobenzo-
[d][1,3]oxazol-2-on,
3-{2-fluor-4-[(5R)-5-hidoxi-metil-2-oxo-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-6-metil-2, 3-di-
hidrobenzo[d][1,3]oxazol-2-on,
3-{2-fluor-4-[(5R)-5-hidoxi-metil-2-ox0-1,3-oxazolan-3-il}-fenil}-5-metil-2,3-di-
hidrobenzo[d][1,3]oxazol-2-on,
(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1, 3-
-oxazolan-2-on,

(5R)-3-[2-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-2-

(5R)-3-[3,5-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan,
-2-on,
(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-3-on,
3-{4-[(5R)-5-hidroxi-metil-2-oxo-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-2,3-dihidrobenzo-
[d][1,3]-oxazol-2-0n,
(5R)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxa-
zolan-2-on,
(5R)-3-{3-fluor-4-[3-(4-metoxi-benzil)}-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-5-hidroxi-
-metil-1,3-oxazolan-2-on,
(5R)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxa-
zolan-2-on,
(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(3-metil-2-ox0-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxazolan-

-2-on,
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(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(3-benzil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxazolan-
-2-0on,

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-3-fenil-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxa-
zolan-2-on,

(5R)-3-{3-fluor-4-[3-(fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-5-hidroxi-metil-
-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-azido-metil-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-

(5R)-azido-metil-3-[2-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxa-
zolan-2-on,

3-{4-[(5R)-5-azido-metil-2-ox0-1,3-oxazolan-3-il]-2-fluor-fenil}-6-metil-2,3-di-
hidro-benzo[d][1,3]oxazol-2-on,

3-{4-[(5R)-5-azido-metil-2-ox0-1,3-oxazolan-3-il]-2-fluor-fenil}-5-metil-2, 3-di-
hidroben;io[d][1 ,3]Joxazol-2-on, |

(5R)-5-azido-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxa-
zolan-2-on,

- (5R)-5-azido-metil-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-azido-metil-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-
-2-0n,

(5R)-5-azido-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,

3-{4-[(5R)-5-azido-metil-2-oxo-1,2-oxazolan-3-il]-fenil}-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]-
oxazol-2-on,

(5R)-5-azido-metil-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo- 1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxa-

zolan-2-on,
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(5R)-5-azido-metil-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolindil)-fenil]-1,3-oxazo-
lan-2-on,
(5R)-5-azido-metil-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-
-fenil}-1,3-oxazolan-2-on,
(5R)-amino-metil-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1 ,3-0xazolan-2-on,
(5R)-amino-metil-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1 -imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxazo-
Iar.\_-2-on,
(5R)-5-amino-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-
-oxazolan-2-on,
(5R)-5-amino-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5R)-5-amino-metil-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)}-fenil]-1,3-oxa-
zolan-2-on,
(5R)-5-amino-metil-3-[3-fluor-4-(3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-1,3-oxa-
zolan-2-on,
N-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metanamid, M
N-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-metanamid,
N1—{(58)-3-[3-ﬂuor—4-(2-0xo-1 ,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-propanamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-

-metil}-butanamid,



24 T T S
o %% o KN ot

oo e

N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-pentanamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-heptanamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-akrilamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-2,2,2-trifluor-acetamid,
etil-(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil-karbamoil-metanoat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-tioxo-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-acetamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-tiazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-ox0-2,3-dihidrobenzo[d]{1,3]Joxazol-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-
-oxazolan-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(6-metil-2-oxo-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-
-2-0x0-1,3-oxazolan-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(5-metil-2-oxo-2,3-dihidrobenzo(d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-

-2-ox0-1,3-oxazolan-5-il-metil}-acetamid,
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N1-{(56S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-propanamid,
N1-{(56S)-2-ox0-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1 ,3-oxazolan-.
-5-il-metil}-heptanamid,
N1-{(6S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-oxazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil}-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-akrilamid,
N1-{(6S)-3-[2-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-propanamid,
N1-{(6S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-acetamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil}-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(56S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenif]-2-oxo-1,3-oxazolan-

-5-il-metil}-acetamid,
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N1-{(5S)-3-[4-(3-metil-2-ox0-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[4-(3-benzil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-((5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil}-fenil}-2-oxo-1,3-
-oxazolan-5-il-metil)-acetamid,
(6S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-1,3-
-oxazolan-2-on,
(6S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-(3, 3, 3-trifluor-1-tioxo-propil-
-amino-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-
-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
3-{2-fluor-4-[(5S)-2-ox0-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-
-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-2-on,
(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-
-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil )-
-1,3-oxazolan-2-on,
(6S)-3-[3,5-difluor-4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-5-(1-tioxo-propil-amino-
-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-1,3-oxa-

zolan-2-on,
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(5S)-3-3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-
-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-
-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-me-
til}-metil-karbamat,
N1-{(5S)-2-0x0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-karbamat,
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1, 3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-karbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-metil-karbamat,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1 -imidazolidiniI)-feniI]-é-oxo-1 ,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-karbamat,
(5S)-5-metil-tioxi-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-
-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-metil-ditiokarbamat,
N1-{(56S)-3-[3-fluor-4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-etil-tiokabamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-

-metil}-trifluor-acetoxi-tiokarbamat,



28

(6S)-5-ciklohexil-oxi-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-
-fenil}-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolindil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolindil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-1-propil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinill)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-2-propil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-oxazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil}-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-2-0x0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-Sjj|-metil}-etil-tiokarba mét,‘
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-1-

-propil-tiokarbamat,
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(568)-5-[2,2,2-trifluor-etil-oxi-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-oxo0-1,3-0xazolan-
3-il)-fenil}-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-[2-hidroxi-etil-oxi-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-
-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-[2-metoxi-etil-oxi-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-
-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo- 1,3-oxazolan-5-il-metil}-allil-
-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolin-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-2-
-propil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-2,3-dihodrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-1,3-
-oxazolan-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(3-metil-2-ox0-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(3-benzil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-

-metil}-meti-tiokarbamat,
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N1-{(5S)-3-[4-(3-benzil-2-oxo-2-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1, 3-
-oxazolan-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil)-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo- 1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-
-oxazolan-5-il-metil)-2-propil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-metoxi-metil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil)-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{4-[4-ox0-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil)-(N,N-
-dimetil-amino)-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-metoxi-benzil)-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-
-1,3-oxazolin-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-

-5-il-metil)-izopropil-tiokarbamat,
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N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-hidroxi-metil-4-oxo-1-imidazolidinil}-fenil}-2-oxo-1,3-
-oxazolan-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil)-
-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
(5S)-5-[(2S)-2-hidroxi-metil-azolan-1-il-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-0x0-1,3-
-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-dietil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-
-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-allil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-
-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-benzil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fe-
nil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-[4-metoxi-benzil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-oxo0-1,3-o0xazo-
lan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan,
(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-5-[2-piridil-metil-amino-(tioxo)-metil -
-amino-metil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-metil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-
-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-[2-hidroxi-etil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-
-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-5-[1,4-tizinan-4-il-(tioxo )-metil-amino-

-metil}-1,3-oxazolan-2-on,
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(6S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil}-5-[2-piridil-amino-(tioxo)-metil-amino-
-metil]-1,3-oxazolan-2-on,

(6S)-5-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-
-fenil}-1,3-oxazolan-2-on,

(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-metil-amino-(tioxo)-metil-
-amino-metil-1,3-oxazolan-2-on,

(6S)-5-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-
-fenil]-1,3-oxazolan-2-on, vagy soja,

(6S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-metil-amino-(tioxo)-metil-
-amino-metil-1,3-oxazolan-2-on,

N1-((5S)-3-{4-[4-ox0-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil)-(N,N-
-dimetil-amino)-etio-karokarbamat-hidroklorid
és soik.

A jelen talalmany foglalkozik az (1) altalanos képleti - ahol R' jelentése NHR*
altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése hidrogénatom és a tobbi jelolt
csoport jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyilet elééllitasaval,
mely abbdl all, hogy
(i) a (Ill) altalanos képletii - ahol valamennyi csoport a fentiekben meghatarozott -
vegyuletet (V) altalanos képletl - ahol L jelentése levalo csoport, példaul halogén-
atom, alkoxi-, szulfonilcsoport és hasonlo, R? és R® jelentése azonos a korabbi meg-
hatarozasokkal - vegyiilettel reagaltatjuk, az (V) altalanos képletii - ahol Y', Y2, Y3, R?,
R> és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet nyerve;

(i)  az (V) altalanos képletii vegylletet redukaljuk a (V1) altalanos képletii - ahol Y,

Y2 Y3, R? R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet nyerve;
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(iii)  a (VI) altalanos képleti vegyuletet alkil-klor-formiattal reagaltatjuk a (Vi) altala-
nos képletli - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, példaul metil-, etil-, pro-
pil-, benzil-, alliicsoport és hasonlok; Y', Y?, Y3, R? R® és Z jelentése a fentiekben
meghatarozott - vegyiiletet nyerve;

(iv) a (VI altalanos képletii vegyuletet bazis jelenlétében (VIII) altalanos képleti -
ahol R'? jelentése 1-3 szénatomos alkilcsoport, mint amilyen a metil-, etil- vagy propil-
csoport - vegyiilettel reagaltatjuk, az (1) altalanos képletii vegyiiletekhez jutva, ahol R!
jelentése hidroxilcsoport; Y, Y2, Y*, R?, R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott -
vegyuletet nyerve;

(v) az (l) altalanos képletii vegyiletet alkil-szulfonil-kloriddal vagy aril-szulfonil-
kloriddal reagaltatjuk, az (1) altalanos képletii vegyliletet nyerve, ahol R jelentése alkil-
szulfonil- vagy aril-szulfonil-csoport, amit natrium-aziddal reagaltatva megkapjuk az (1)
altalanos képletli vegyiiletet, ahol R' jelentése azidocsoport; Y', Y2, Y3, R% R3 és Z
jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet nyerve;

(vi) az (1) altalanos képletii - ahol R’ jelentése azidocsoport - vegyiiletet redukaljuk,
(1) altalanos képleti - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil
R* jelentése hidrogénatom; Y', Y2, Y3, R? R® és Z jelentése a fentiekben meghataro-
zott.

A () altalanos képletii vegyiletnek (1V) altalanos képletii vegyuilettel valo, (V)
altalanos képletii vegyiiletet eredményez reagaltatasat bazis jelenlétében végezhet-
juk, ami lehet kalium-hidroxid, natrium-hidroxid, kalium-karbonat, natrium-karbonat,
natrium-hidrid, kalium-hidrid, trietil-amin, diizopropil-etil-amin és hasonldk. A reakcio-
hoz hasznalhatunk oldoszert, példaul dimetil-szulfoxidot, dimetil-formamidot, tetrahid-
rofurant, acetonitrilt, kloroformot €s hasonlék vagy ezek elegyét. A reakciot k6zoémbds

gaztérben, példaul nitrogén- vagy argongazban hajthatjuk végre. A reakcié hémérsék-
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lete 20-100°C, elénydsen szobahémeérséklet és 80°C kdzotti hémérséklet. A reakcididd
1-15 ora, elbnyosen 6-12 oéra.

Az (V) altalanos keépleti vegyiilet (V1) altalanos képletli vegyiiletet eredménye-
z6 redukcidjat hidrogengazzal végezhetjik katalizator jelenlétében, ami lehet szilard
hordozon, példaul aktivszénen, aluminium-oxidon, azbeszten vagy hasonlon 1évé ruté-
nium, palladium, rédium, nikkel. A reakcidhoz hasznalt oldészer lehet dioxan, ecetsav,
etil-acetat, tetrahidrofuran, alkohol, példaul metanol, etanol és hasonlék vagy ezek
elegye. A gaz nyomasa légkori nyomas és 60 psi nyomas ko6zotti. A reakciét 25-60°C
hémérseékleten végezhetjlk, elénydsen szobahémérsékleten. A reakcioidé 2 és 48 ora
kézott valtozik. A redukalashoz hasznalhatunk asvanyi savban Iévé fémet is, példaul
on/sdsav, vas/sosav, cink/ecetsav kombinaciokat és hasonlot.

A (V) altalanos képletl vegyiletnek (VIl) altalanos képletli vegylletté valé at-
alakitasat alkil-klor-formiattal, példaul metil-klor-formiattal, etil-klér-formiattal, propil-
-klor-formiattal, benzil-klér-formiattal és hasonléval végezziik. A reakcié olddszere le-
het viz, aceton, tetrahidrofuran (THF), acetonitril, diklér-metan (DCM) és hasonlé vagy
ezek elegye. A reakciot bazis, példaul kalium-karbonat, natrium-karbonat, natrium-hid-
rid, kalium-hidroxid, trietil-amin és hasonlé jelenlétében végezhetjik. A reakciot 0-
60°C, el6nyésen 0°C és szobah6mérséklet kézotti hémérsékleten hajtjuk végre. A re-
akcioid6 1-12 6ra, elényosen 1-4 ora.

A (VIll) altalanos képletii vegylletnek (VII) altalanos képleti vegyﬂletnek (VI
altalanos képletli vegyllettel torténd, (1) altalanos képleti - ahol R' jelentése
hidroxilcsoport - vegyiuletet eredményez6 reakcidjat bazis, példaul alkalifém-hidrid,
mint amilyen a natrium-hidrid vagy kalium-hidrid, szerves litiumvegyiilet, mint amilyen a
metil-litium, butil-litium, litium-diizopropil-amid (LDA) és hasonlé vagy alkoxid, mint

amilyen a natrium-metoxid, natrium-etoxid, kalium-terc-butoxid jelenlétében hajthatjuk
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végre. A reakciot végezhetjik oldoészer, példaul THF, dioxan, dimetil-formamid (DMF),
dimetil-szulfoxid (DMSQ), etilénglikol-dimetil-éter (DME) és hasonl6 vagy ezek elegye
jelenlétében. Tarsolddszerként hasznalhatunk hexametil-foszfamidot (HMPA). A reak-
ciot -78°C és 150°C, elbnydsen -78°C és 30°C kozotti hémérsékleten hajthatjuk végre.
A reakci6id6 3-12 ora.

Az (l) altalanos képletii vegyiiletet - ahol R' jelentése hidroxilcsport - alkil-
-szulfonil-kloriddal vagy aril-szulfonil-kloriddal, példaul metanszulfonil-kloriddal, p-
-toluolszulfonil-kloriddal és hasonléval reagaltatva, (I) altalanos képletii - ahol R’ je-
lentése alkil-szulfonil- vagy aril-szulfonil-csoport - vegylletté alakitjuk. A reakciét klo-
roformban, diklér-metanban, tetrahidrofurdnban, dioxanban és hasonlokban vagy ezek
elegyében hajthatjuk végre. A reakcional hasznalt bazis lehet trietil-amin, diizopropil-
-etil-amin, natrium-karbonat, kalium-karbonat és hasonlé. A reakciot 0-50°C, elény6-
sen 0°C és szobah6meérséklet kozott hajtjuk végre. A reakcidid6é 1-12 éra, elénydsen
1-4 6ra. Az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése alkil-szulfonil- vagy aril-szulfonil-
-csoport - vegyuletet natrium-aziddal reagaltatva, () altalanos képlet(i vegyiletté - ahol
R' jelentése azidocsoport - alakitjuk at. A reakcional hasznalt oldészer lehet dimetil-
-formamid, dimetil-szulfoxid, metil-cianid és hasonld. A reakcidt szobahémérséklet és
120°C, elényGsen szobahdmérséklet és 80°C kozotti hdmérsékleten végezziik. A re-
akcioidé 1-12 ora, elébnydsen 1-4 6ra.

Az (I) altalanos képlet(i - ahol R' jelentése azidocsoport - vegyuletnek (1) altala-
nos képletii - ahol R jelentése NHR* altalanos képletii csoport - melyen beliil R* je-
lentése hidrogénatom - vegyuletté torténd redukalasat hidrogéngazban hajthatjuk vég-
re katalizator, példaul szilard hordozén, mint amilyen az aktivszén, aluminium-oxid,
azbeszt és hasonlo, lévd katalizator, példaul Ru, Pd, Rh, Pt vagy Ni jelenlétében. A

redukcio oldoszere lehet példaul dioxan, ecetsav, etil-acetat, THF, alkohol, mint ami-
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lyen a metanol, etanol és hasonld. A reakciot 25°C és 60°C kozotti, elénydsen szoba-
hémeérseékleten hajtjuk végre. A reakcioidd 2-48 dra. A redukcidt végezhetjiik trifenil-
-foszfinnal (PPhs) is vizben.

A jelen talalmany egy masik megvalodsitasi médja egy masik eljarast nyujt az (1)
altalanos képletii - ahol R jelentése hidroxilcsoport és a t3bbi jelolés jelentése azonos
a fenti meghatarozasokkal - vegyilet eléallitasara, mely szerint:

(i) a (VI) altalanos keépletli - ahol valamennyi jeldlés jelentése azonos a fenti meg-
hatarozasokkal - vegytletet a (IX) altalanos képletii - ahol R jelentése hidroxilcsoport
- vegyiilettel reagaltatjuk, a (X) altalanos képletii - ahol R jelentése hidroxilcsoport;
Y', Y2, Y3, R?, R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet nyerve; és

(i)  a(X) altalanos képletii vegytiletet alkalmas karbonilezé szerrel karbonilezziik, az
() altalanos képletii - ahol R' jelentése hidroxilcsoport és az dsszes tobbi jeldlés je-
lentése a fentiekben meghatarozott - vegyﬁlethéz jUtva.

A fentiekben meghatarozott (V1) altalanos képletli vegylletnek a fentiekben
meghatarozott (IX) altalanos képleti vegylilettel torténé reakciojat végezhetjuk bazis,
peldaul kalium-karbonat, natrium-hidrid, kélium-terc;butoxid és hasonld vagy ezek ke-
veréke, jelenlétében vagy tavollétében. A reakciot végrehajthatjuk olddszerben, példaul
dimetil-formamidban, toluolban, tetrahidrofuranban, acetonitrilben és hasonléban vagy
ezek elegyében. A reakciot végezhetjik Lewis-sav jelenlétében is, ami lehet példaul
bor-trfluorid-dietil-éterat  (BF;.OEty), cink-klorid, titan(lV)-izopropoxid  (Ti(OiPr),),
lantanid fémkomplex és hasonld, DCE, DMF, THF és hasonl6 vagy ezek elegyének
jelenlétében. A reakciohémérseéklet 0-120°C, elénydsen 0-100°C. A reakcioidd 3-24
ora, elényodsen 4-12 ora.

A (X) altalanos kepletii vegyiiletnek (1) altalanos képleti vegytiletté torténé at-

alakitasanal hasznalt alkilez6szer lehet példaul dialkil-karbonat, dihalogén-karbonil,
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1,1’-karbonil-diimidazol és hasonlé bazis jelenlétében vagy anélkil. A bazis lehet
trietil-amin, tributil-amin, diizopropil-etil-amin, 1,4-diazabiciklo[2.2.2]oktan (DABCO),
1,8-diazabiciklo[5.4.0Jundek-7-én (DBU), 1,1,5-diazabiciklo[4.3.0]Jnon-5-én (DBN),
alkoxid, mint amilyen a natrium-metoxid, natrium-etoxid és hasonldk vagy szervetlen
bazis, példaul nétrium-hidrdxid, kalium-hidroxid és hasonlok. A reakciot végezhetjik
oldészerben, mint amilyen a diklér-metan, THF, DMF, etil-acetat és hasonlok vagy
ezek elegye. A reakci6 hdmérsékleten -20°C és 135°C kozotti, elényosen 15-80°C
tartomanyba esik. A reakcididé 2-72 éra, el6bnyodsen 2-50 éra.

A jelen talalmany egy tovabbi megvaldsitasi médja eljarast nyujt az (1) altalanos
képletii - ahol R' jelentése azidocsoport és az dsszes tébbi jeldlés jelentése azonos a
fentebbi meghatarozasokkal - vegyulet el6allitasara, mely az alabbi Iépésekbdl all:
(i) a (VII) altalanos képletii - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, példaul
metil-, etil-, propil-, benzil-, alliicsoport és hasonld, a tobbi jeldlés jelentése azonos a
fenti meghatarozasokkal - vegytuletet (XI) altalanos képletii - ahol L jelentése levalé
csoport, példaul halogénatom, alkoxi-, szulfonilcsoport és hasonlé -vegyiilettel reagal-
tatjuk, a (XII) altalanos képletii - ahol R°, Y', Y?, Y3, R? R® és Z jelentése a fentiekben
meghatarozott - vegyuletet nyerve;
(ii)  a fentiekben meghatarozott (XIl) altalanos képleti vegylletet (XIIl) altalanos
képletli - ahol Y', Y?, Y°, R? R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegytiletté
alakitjuk; es
(i) a fentiekben meghatarozott (XIIl) altalanos képletli vegyiiletet szerves vagy
szervetlen aziddal reagaltatva, (l) altalanos képletii - ahol R' jelentése azidocsoport;
Y', Y2 Y3, R? R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegylletté alakitjuk.

A (VII) altalanos képletl vegyuletnek (XI) altaldnos képletli vegyiilettel valo re-

akcidjat bazis, peéldaul natrium-hidrid, kalium-hidrid, kalium-karbonat, kalium-terc-



38 el
-butoxid, litium-diizopropil-amid (LDA), natrium-metoxid jelenlétében, transzfer katali-
zéatorral, mint amilyen a tetrabutil-ammonium-halogenid és hasonld, hajtjuk végre. A
reakciot végezhetjik alkalmas oldészer, példaul THF, DMF, DMSO, benzol és hasonlo
vagy ezek elegye jelenlétében. A reakciohémérséklet -78°C és 120°C kozé, elénydsen
-78°C és 60°C kozé esik. A reakcioidé 2-20 éra, elényosen 4-10 éra.

A (XII) altalanos képletli vegyuletnek a (Xlll) altalanos képleti vegyiiletté vald
atalakitasat olyan reagensek jelenlétében hajtjuk végre, mint a j6d, kalium-jodid vagy
natrium-jodid. A reakcié olddszere lehet kloroform, diklér-metan, THF, DMF, DMSO,
acetonitril és hasonlé vagy ezek elegye. A reakciot 0-100°C hémérsékleten, elényosen
szobah6mérsékleten hajtjuk végre. A reakcioid6 2-24 6ra, elénydsen 2-12 ora.

A (XIll) altalanos képletii vegyiiletnek (1) altalanos képletii - ahol R jelentése
azidocsoport - vegyuletté térténd atalakitasat egy vagy tobb egyenértéknyi mennyiségii
fémazid, példaul litium-azid, natrium-azid vagy trialkil-szilazid jelenlétében végezziik. A
reakciohoz hasznalhatunk oldészert, példaul THF-et, acetont, DMF-et, DMSO-t és ha-
sonl6t vagy ezek elegyét. A reakciot végezhetjiuk k6zombos gaztérben, ami lehet nit-
rogéngaz vagy argongaz. A reakcio hGmérséklete szobahémérséklet és a reakcidelegy
forraspontja k6zé eshet, elényos az 50-80°C hémérséklet. A reakcididé 0,5-8 ora, eld-
nyosen 1-4 6ra.

A jelen talalmany egy masik megvalésitasi médja eljarast nydjt az (1) altalanos
képletii - ahol R jelentése hidroxilcsoport és a tdbbi jeldlés jelentése azonos a korabbi
meghatarozasokkal - vegyulet elballitasara, mely az alabbi Iépésekbdl all:

(i) a (VII) altalanos képletlii - ahol valamennyi jel6lés jelentése azonos a korabbi
meghatarozasokkal - vegytuletet (XIV) altalanos képleti - ahol L jelentése levalé cso-

port, példaul halogénatom, alkoxi-, szulfonilcsoport és hasonlo - vegyiilettel reagaltat-
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juk a (XV) altalanos képletii - ahol R® Y', Y%, Y3, R?, R® és Z jelentése azonos a ko-
rabbi meghatarozasokkal - vegytiletet nyerve;

(i) a (XV) altalanos képletii vegyulet acetonid részét a szokasos médszerékkel
hidrolizaljuk, a (XVI) altalanos képletii - ahol R® Y', Y2, Y° R? R3 és Z jelentése a fen-
tiekben meghatarozott - vegyulethez jutva;

(iii) a (XVI) altalanos képletii vegytletet bazissal vagy anélkil gylrivé zarjuk, meg-
kapva az (I) altalanos képletii - ahol R' jelentése hidroxilcsoport és a tbbi jelolés a
fentiekben meghatarozott - vegyuletet.

A (VII) altalanos képletli vegyuletnek (XIV) altalanos képletii vegytlettel torté-
nd, (XV) altalanos képletii vegyuletet eredményez6 reakciojat bazis jelenlétében vé-
gezhetjuk. Az alkalmazott bazis lehet kalium-karbonat, natrium-hidrid, kalium-
-terc-butoxid, LDA és hasonld. A reakciot végezhetjik olddszer jelenlétében, ami lehet
DMF, THF, DMSO, etanol és hasonld. A reakciét -72°C és 120°C kozotti, elényodsen
-78°C és 100°C kozotti hémerseékleten hajthatjuk végre. A reakcioidd 2-24 éra, elényo-
sen 2-20 6ra kdzott valtozhat.

A (XV) altalanos képletii vegyuletnek (XVI) altalanos képletii vegyﬂletetvered-
ményez6 hidrolizisét végezhetjuk hig asvanyi savval, példaul sésavval, kénsavval, stb.,
szerves savval, példaul vizes ecetsavval, p-toluolszulfonsavval, kamforszulfonsavval,
trifluor-ecetsavval és hasonléval. A reakciét végezhetjik alkalmas oldészer, példaul
viz, metanol, THF, dioxan és hasonlé vagy ezek elegye jelenlétében. A reakciot 30-
100°C, elénybsen 30-60°C hémérsékleten hajthatjuk végre. A reakcididé 10 perc és 5
ora kozott, elényosen 0,5-2,5 ora kozott valtozhat.

A (XVI) altalanos képletii vegylletnek (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése
hidroxilcsoport - vegyuletté vald atalakitasahoz hasznalt bazis lehet natrium-metoxid,

kalium-karbonat, natrium-hidrid és hasonlo, az oldészer lehet metanol, DMF, THF és



40 St s

hasonlé. A reakcidhémérséklet szobahémerséklet és 150°C kozotti, a reakcididd 2-4
ora.

A jelen talalmany egy masik megvaldsitasi modja eljarast nyujt az (1) altalanos
képletli - ahol R' jelentése azidocsoport és a tobbi jeldlés a fentiekben meghatarozott
- vegyulet tovabbi elballitasara, mely az alabbi Iépésekbél all:

(i) a (VII) altalanos képleti - ahol valamennyi jelélés a fentiekben meghatarozott -
vegyiuletet (XVII) altalanos képleti - ahol L jeléntése leval6 csoport, példaul halogén-
atom, alkoxi-, szulfonilcsoport és hasonlo - vegyllettel reagaltatjuk, a (XVIII) altalanos
képletii - ahol R* Y, Y%, Y3, R? R® és Z jelentése a fentieckben meghatarozott - ve-
gyuletet nyerve; és

(i)  a fentiekben meghatarozott (XVIII) altalanos képletii vegyiiletet szerves vagy
szervetlen aziddal reagaltatva, az () altalanos képleti - ahol R' jelentése
azidocsoport; Y', Y2, Y°, R? R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet
nyerve.

A fentiekben meghatarozott (XVII) altalanos képletii vegyllettel torténé reagal-
tatast bazis, példaul natrium-hidrid, natrium-metoxi, kalium-karbonat, n-butil-litium,
LDA és hasonlo jelenlétében végezzik. A reakciét végezhetjik oldészer jelenlétében,
ami lehet DMF, THF, DMSO, benzol és hasonl6 vagy ezek elegyei. A reakciét -78°C és
70°C, elényosen -78°C és 50°C kozotti hémérsékleten hajthatjuk végre. A reakcididé
1-15 6ra, elénydsen 1-10 éra.

A (XVIII) altalanos képletli vegyilet (I) altalanos képletli - ahol R' jelentése
azidocsoport - vegyuletté valo atalakitasat egy vagy tobb egyenértéknyi fémazid, pél-
daul litium-azid, natrium-azid vagy trialkil-szilil-azid jelenlétében végezhetjik. A reakci-
o6hoz hasznalt oldoszer lehet THF, aceton, DMF, DMSO vagy hasonl6é vagy ezek

elegyei. A reakciot végezhetjuk k0zOmbos gaztérben, példaul nitrogén- vagy argon-
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gazban. A reakciot a kérnyezeti h6mérséklet és az oldoszer forraspontja kéz6tti hé-
mérsékleten, elényosen 5-80°C hémérsékleten hajthatjuk végre. A reakciéidé 0,5-18
6ra, elébnyosen 1-4 éra.

A jelen talalmany egy masik megvalositasi moédja egy masik eljarast nyuijt az (1)

altalanos képleti - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R*
jelentése acetilcsoport és a tobbi jeldlés jelentése azonos a fentebbi meghatarozasok-
kal vegyulet el6allitasara, ami az alabbi lépésekbdl all:
(i) a (V) altalanos képletii - ahol valamennyi jelélés a fentiekben meghatarozott -
vegyuletet a (XIX) altalanos képletii vegyiilettel reagaltatjuk az (1) altalanos képleti -
ahol R’ jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen belill R* jelentése
acetilcsoport; és Y', Y%, Y°, R?, R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyi-
letet nyerve.

A fentiekben meghatarozott (V1) altalanos képletli vegyiletet a (XIX) altalanos
képletl vegyulettel bazis, példaul natrium-hidrid, LDA, BuLi és hasonlé jelenlétében
reagaltatjuk. A reakciot -78°C és 100°C, el6nydsen -78°C és 80°C kodzotti hémeérsék-
leten hajthatjuk végre. A reakciéid6 3-10 o6ra.

A jelen talalmany egy masik megvaldsitasi modja eljarast nyuijt az (1) altalanos
képletli - ahol R' jelentése NHR*, melyen beliil R* jelentése formilcsoport - vegyiilet
elGallitasara (1) altalanos képleti vegyiiletbdl, ahol R' jelentése NHR* altalanos kép-
letii csoport, melyen beliil R* jelentése hidrogénatom. Az atalakitast alkil-formiat, pél-
daul metil-formiat, etil-formiat és hasonl6 jelenlétében végezziik. A reakciéidé 4-48 ora,
elényosen 12-24 ora. A reakciét 60-120°C hémérsékleten, elénydsen a reakcidelegy
forraspontjan hajtjuk végre.

A jelen talalmany egy masik megvalésitasi médja eljarast nydijt az (1) altalanos

képletii - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletli csoport, melyen beliil R* jelentése
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-C(=0)R* altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 1-6
szénatomos alkoxi-, 2-6 szénatomos alkenil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-,
aril-oxi-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-, aril-oxi-karbonil- vagy 1-6 szénatomos alkoxi-
-karbonil-csoport - vegyllet el6allitdsara, mely eljaras az (1) altalanos képletii vegyi-
letbél indul ki, ahol R' jelentése NHR* altalanos képletli csoport, melyen beliil R* je-
lentése hidrogénatom és a tobbi jeldlés a fentiekben meghatarozott.

Az (I) altalanos képleti vegyliletet, ahol R’ jelentése NHR* altalanos képletii
csoport, melyen belill R* jelentése -C(=0)R** altalanos képletii csoport, ahol R*? je-
lentése 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, 2-6 szénatomos alkenil-, halo-
génezett, 1-6 szénatomos alkil-, aril-oxi-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-, aril-oxi-karbonil-
vagy 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport, az () altalanos képlet(i vegyiiletb6l al-
litjuk el®, ahol R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése
hidrogénatom. Ez utébbi vegyuletet a megfelelé halogeniddel, példaul acetil-kloriddal,
propionil-kloriddal és hasonléval; alkil-klor-formiattal, példaul metil-klor-formiattal, etil-
-klor-formiattal és hasonloval, aralkil-klér-formiattal, példaul benzil-klor-formiattal és
hasonléval reagaltatjuk. A reakciot végezhetjik oldészer jelenlétében, ami lehet dikor-
metan, kloroform, toluol, THF és hasonld vagy ezek elegyei. A reakciét végezhetjik
bazis jelenlétében, ami lehet trietil-amin, diizopropil-etil-amin, kalium-karbonatm, natri-
um-hidrid, kalium-terc-butoxid és hasonlok. A reakciot -20°C és 60°C, elényésen 0°C
és szobahétmérséklet kozott hajtjuk végre. A reakcioidd 1-12 ora, elébnydsen 1-4 ora.

Ettél eltéré modon az (1) altalanos képletli vegyiilet - ahol R' jelentése NHR*
altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése acetilcsoport - elGallithatd ugy is,
hogy az (l) altalanos képleti - ahol R' jelentése azidocsoport - vegyiiletet

tioecetsavval reagaltatjuk.
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Az (I) altalanos képletii vegyiilet, ahol R' jelentése azidocsoport, tioecetsavval
atalakithato (1) altalanos képleti vegyiiletté, ahol R’ jelentése NHR* altalanos képletii
csoport, melyen beliil R* jelentése acetilcsoport. A reakcié végezhetd oldészer nélkdl
vagy oldoszerben, ami lehet THF, DMF, toluol vagy hasonlé. A reakciot 25-40°C ko-
zOtt, elonyosen szobahomeérsékleten végezzik. A reakcidid6 3-24 6ra, elényosen 4-12
oOra.

A jelen talalmany egy masik megvalésitasi modja eljarast nyujt az (l) altalanos
képletii - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletli csoport, melyen beliil‘ R* jelentése
-C(=S)-R* altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, halo-
génezett, 1-6 szenatomos alkil-, C(=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi, -C(=O)aril-oxi,
-C(=S5)-(1-6 szénatomos)alkil vagy -C(=S)-aril altalanos képletli csoport - vegyiilet (1)
altalanos képletii - ahol R'jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R*
jelentése -C(=O)R* altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése 1-6 szénatomos
alkil-, halogenezett, 1-6 szénatomos alkil-, C(6=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi, -C(=0)-
aril-oxi, -C(=S)-(1-6 szénatomos)allkil vagy -C(=S)-aril altalanos képleti csoport; a tdbb
jelolés a fentiekben meghatarozott - vegytletbdl torténé eléallitasara.

Az (1) altalanos képletli - ahol R’ jelentése NHR* altalanos képleti csoport,
melyen beliil R* jelentése -C(=0)-R* altalanos képletii csoport, ahol R*® jelentése 1-6
szénatomos  alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, C(=0)-(1-6 szénato-
mos)alkoxi, -C(=O)aril-oxi, -C(=S)-(1-6 szénatomos)alkil vagy -C(=S)-aril altalanos
képletii csoport - vegyiiletet (1) altalanos képletii - ahol R’ jelentése NHR* altalanos
képletli csoport, melyen beliil R* jelentése -C(=S)-R* altalanos képletii csoport, ahol
R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, C(=0)-(1-6
szénatomos)alkoxi, -C(=O)aril-oxi, -C(=S)-(1-6 szénatomos)alkil vagy -C(=S)-aril alta-

lanos képletl csoport - vegyuletté ugy alakithatjuk, hogy az amidot és a Lawesson-féle
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reagenst  [2,4-bisz(metoxi-fenil)-1,3-ditia-2,4-difoszfetan-2,4-diszulfid] vizmentes
dioxanban, toluolban, THF-ban, DMF-ben vagy hasonléban reagaltatjuk. A reakci6t
szobahémérséklet és 130°C kozotti, elényosen 55-90°C hémérsékleten hajthatjuk vég-
re. A reakcioid6 3-24 o6ra, elbnyosen 3-10 ora lehet.

A jelen talalmany egy masik megvaldsitasi modja eljarast nyujt az (1) altalanos
képletli - ahol R? jelentése -C(=S)-SR*° altalanos képletli csoport, melyen beliil R*
jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport - vegyiiletnek (1) altalanos képletii - ahol R’ je-
lentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése hidrogénatom, és a
tobbi jeldlés jelentése azonos a fentebbi meghatarozasokkal - vegylletbd! torténéd els-
allitasara.

Az (1) altalanos képletii - ahol R’ jelentése NHR* altalanos képletii csoport, me-
lyen beliil R* jelentése C(=S)-SR* altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése
1-6 szénatomos alkilcsoport - vegyiiletet az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése
NHR*, melyen beliil R* jelentése hidrogénatom - vegyiiletbdl allitjuk elé, bazis jelenlét-
ében szén-diszulfiddal, majd megfelelé alkilhalogeniddel, példaul metil-jodiddal, etil-
bromiddal, propil-bromiddal és hasonldoval reagaltatva. A bazis lehet trietil-amin,
diizopropil-etil-amin, kalium-karbonat, natrium-hidrid, kalium-terc-butoxid és hasonld. A
reakciot végezhetjik oldoszer jelenlétében, ami lehet viz, etanol, metanol, izopropanol,
acetonitril és hasonlé vagy ezek elegye. A reakciét szobahémérséklet és 60°C kodzotti
hémérsékleten, eldbnydsen szobahOmérsékleten hajthatjuk végre. A reakcioidé 6-24
ora.

A jelen talalmany egy masik megvalositasi moédja eljarast nyujt az (1) altalanos
képletii - ahol R jelentése NHR?®, melyen beliil R* jelentése -C(=S)-OR*, ahol R* je-
lentése 1-6 szénatomos alkil-, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, -C(=0)-(1-6 szén-

atomos)alkil altalanos kepleti csoport, fluoratommal helyetesitve; aril-, halogénezett,
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1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6
szénatomos)alkil- vagy 2-6 szénatomos alkenilcsoport - vegyiilet el6allitasara, ami a
kovetkez6 lépésekbdl all:

(i) az (1) altalanos képletli - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, me-
lyen belul R* jelentése hidrogénatom - vegyiiletet (1) altalanos képletii - ahol R’ jelen-
tése izotiocianatcsoport és az 6sszes tobbi jeldlés a fentiekben meghatarozott - ve-
gyuletté alakitjuk;

(i)  az (I) altalanos képleti - ahol R' jelentése izotiocianatcsoport - vegyiletet (1)
altalanos képletli - ahol R' jelentése NHR®, melyen beliil R* jelentése -C(=S)-OR*,
ahol R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, -C(=0)-(1-
6 szénatomos)alkil altalanos képletli csoport, fluoratommal helyetesitve; aril-, halogé-
nezett, 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-
(1-6 szénatomos)alkil- vagy 2-6 szénatomos alkenilcsoport és az 0sszes tobbi jellés a
fentiekben meghatarozott - vegyuletté alakitjuk.

Az (1) ltalanos képletii - ahol R' jelentése izotiocianatcsoprt - vegyiiletet (1) al-
talanos képleti - ahol R’ jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R*
jelentése hirogénatom - vegyuletbdl allitjuk el6 tiofoszgénnel bazis, példaul trietil-amin,
kalium-karbonat, natrium-hidroxid és hasonlo6 jelenlétében. A reakciot végezhetjiik ol-
dészer, példaul etanol, metanol, izopropanol, diklér-metan, acetonitril és hasonlé je-
lenlétében 0-60°C kozétti hdmérsékleten, elbnydsen 0°C-on. A reakciét végrehaijthat-
juk kozombds gaztérben, argongazt vagy mas k6zémboés gazt hasznalva. A reakciéidé
3-24 ora.

Az (1) altalanos képletii - ahol - ahol R' jelentése NHR®, melyen beliil R* jelen-
tése -C(=S)-OR*, ahol R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 3-6 szénatomos

cikloalkilcsoport, -C(=0)-(1-6 szénatomos)alkil altalanos képletii csoport, fluoratommlal
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helyetesitve, aril-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-,
1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil- vagy 2-6 szénatomos alkenilcsoport -
vegyiiletet az (1) altalanos képletii - ahol R’ jelentése izotiocianatcsoport - vegytuletbél
allitjuk elé a megfelel6 alkohol, példaul metanol, etanol, propanol, ciklohexanol és ha-
sonld felhasznalasaval bazis, példaul natrium-hidrid, kalium-hidrid és hasonlo jelenlé-
tében. A reakcidt végezhetjik oldoszer, példaul THF, toluol, DMF és hasonlé jelenlé-
tében szobahémérséklet és 130°C kodzotti hGmersékleten, elénydsen az alkalmazott
oldészer forraspontjan visszafolyato hiité alatt. A reakcididé 6-24 ora.

A jelen talalmany egy masik megvalositasi médja eljarast nyujt az (1) altalanos
képletii - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése -
C(=S)-N(R'R”) altalanos képletli csoport, ahol R’ jelentése hidrogénatom, 1-6 szén-
atomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, helyettesitett vagy helyettesitetlen aralkil-,
heteroaralkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-csoport; R” jelentése hidrogénatom vagy
1-6 szénatomos alkilcsoport;, vagy az R’ és R"” egyiitt egy vagy két heteroatomot tar-
talmazé, 5- vagy 6 tagu gylris csoportot alkot - vegytlilet eléallitasara az (1) altalanos
képleti - ahol R' jelentése izoticianatcsoport, az dsszes tobbi jeldlés a fentiekben
meghatarozott - vegyuletbdl.

Az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, me-
lyen beliil R* jelentése -C(=S)-N(R’'R”) altalanos képletii csoport, ahol R’ és R” jelenté-
se egymastdl fuggetlenil hidrogénatom - vegyuletet gy allitjuk eld, hogy az (1) altala-
nos képletli - ahol R' jelentése izotiocianatcsoport - vegytilet oldatan, ahol az olddszer
THF, toluol vagy hasonlé, ammoniagazt vezetiink at. A reakciét -10°C és szobahé&meér-
sékleten kozott, elonydsen -10°C hdmersekleten hajtjuk végre. A reakcididé 20 perc és

4 6ra kozott valtozhat, elényosen 30 perc.
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Az (1) altalanos képletii - ahol R’ jelentése NHR* altalanos képlet csoport, me-
lyen beliil R* jelentése -C(=S)-N(R’R”) altalanos képletii csoport, ahol R’ jelentése hid-
rogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, helyettesitett vagy he-
lyettesitetlen aralkil-, heteroaralkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-csoport; R” jelentése
hidrogénatom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport; vagy R’ és R” egyiitt egy vagy két
heteroatomot tartalmazo, 5- vagy 6-tagu gylris szerkezetet alkot - vegyiiletet ugy al-
litjuk el®, hogy az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése izotiocianatcsoport - vegyu-
letet a megfelel6 aminnal, példaul metil-aminnal, etil-aminnal, dimetil-aminnal, dietil-
aminnal, benzil-aminnal, anilinnel, prolinnal, morfolinnal, tiomorfolinnal, piridil-
-metil-aminnal és hasonlékkal reagaltatjuk oldészer, példaul THF, DMF, toluol és ha-
sonlo jelenlétében. A reakciot szobahdmérséklete és 140°C kozotti, elénydsen
60-100°C kozotti hémeérsékleten végezzuk. A reakcididé 1-24 6ra, elénydsen 4-12 6ra.

A jelen talalmany egy masik megvalodsitasi médja eljaras nyujt az () altalanos
képletii - ahol Z jelentése NR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése
hidrogénatom; Y’ jelentése =O képletii csoport; Y és Y* jelentése egymastal fuggetle-
nil hidrogénatom - vegyulet eléallitasara (1) altalanos képletii - ahol Z jelentése NR®
altalanos képletii csoport, melyen beldl R® jelentése hidroxilcsoporttal helyettesitett, 1-
6 szénatomos alkilcsoport; Y' jelentése =O képletii csoport; Y2 és Y° jelentése egy-
mastdl fuggetlendl hidrogénatom; és az 6sszes tdbbi jellés jelentése a fentiekben
meghatarozott - vegyuletbdl.

Az (1) altalanos képleti - ahol Z jelentése NR® altalanos képletii csoport, me-
lyen beliil R® jelentése hidrogénatom; Y' jelentése =0 képletii csoport; Y? és Y2 jelen-
tése egymastdl fuggetlenil hidrogénatom - vegylletet az (I) altalanos képletii - ahol Z

jelentése NR® altalanos képleti csoport, melyen belil R® jelentése «-
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-helyzetben hidroxilcsoporttal helyettesitett 1-6 szénatomos alkilcsoport; Y' jelentése
=0 képletii csoport; Y és Y* jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom - vegyiilet-
bél allithatjuk el6, bazissal reagaltatva, ami lehet példaul trietil-amin, diizopropil-amin,
diizopropil-etil-amin, piridin, piperidin, 4-dimetil-amino-piridin (DMAP), 1,8
diazabiciklo[5.4.0Jundec-7-én (DBU), litium-diizopropil-amid (LDA), kalium-bisz(trimetil-
szilil)-amid, butil-litium, natrium-karbonat, kalium-karbonat, natrium-hidroxid, kalium-
hidroxid, natrium-metoxid, natrium-etoxid, natrium-izopropoxid, kalium-terc-butoxid,
natrium-hidrid, kalium-hidrid és hasonl6. A reakciéhoz hasznalt olddszer lehet THF,
dietil-éter, dioxan, toluol, benzol, DMF, DMSO, metil-cianid és hasonld. A reakciot -
20°C és 150°C kozotti hémeérsékleten, elénydsen -10°C és 100°C k6zotti hémeérsékle-
ten hajtjuk végre. A reakciéid6é 0,2-64 ora, elényosen 1-48 ora.

A jelen talalmany egy masik megvaldsitasi modja eljarast nyujt az (1) altalanos
képletii - ahol Z jelentése NR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R jelentése
helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6 szénatomos alkil- vagy aralkilcsoport; Y’ je-
lentése =0 képletii csoport; Y? és Y° jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom -
vegyiilet (I) altalanos képletii - ahol Z jelentése NR® altalanos képletii csoport, melyen
beliil R® jelentése hidrogénatom; Y’ jelentése =O képletii csoport; Y? és Y° jelentése
egymastol fuggetlenul hidrogénatom; az dsszes tobbi jeldlés a fentiekben meghataro-
zott - vegyuletbdl torténd elballitasara.

Az () altalanos képleti - ahol Z jelentése NR® altalanos képletii csoport, me-

lyen beliil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil- va
y gy .

aralkilcsoport; Y' jelentése =O képletii csoport; Y és Y? jelentése egymastal fiiggetle-
nll hidrogénatom - vegyiiletet az (1) altalanos képletii - ahol Z jelentése NR® altalanos
képletli csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom; Y' jelentése =O képleti

csoport; Y? és Y° jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom - vegyiiletbdl allithat-
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juk el6 bazis, peéldaul trietil-amin, diizopropil-amin, diizopropil-etil-amin, piridin,
piperidin, DMAP, 1,8 diazabiciklo[5.4.0Jundec-7-pn (DBU), litium-diizopropil-amid
(LDA), kalium-bisz(trimetil-szilil)Jamid, butil-litium, natrium-karbonat, kalium-karbonat,
natrium-hidroxid,  kalium-hidroxid, natrium-metoxid, natrium-etoxid, natrium-
-izopropoxid, kalium-terc-butoxid, natrium-hidrid, kalium-hidrid és hasonl6 jelenlétében
alkil-halogeniddel, példaul metil-jodiddal, metoxi-metil-kloriddal, allil-bromiddal, benzil-
-bromiddal és hasonldval reagaltatva. A reakciot -5°C és 150°C kozo6tti homérseékle-
ten, elénydsen 0°C és a forraspont k6zotti hémérsékleten hajtjuk végre. A reakcididé
0,2-48 dra, elényosen 0,5-24 ora.

A jelen taldlmany egy masik megvaldsitasi mddja eljarast nyujt az (I) altalanos
képletli - ahol R' jelentése halogénatom - elallitasara az (1) altalanos képletii - ahol
R' jelentése hidroxilcsoport és az dsszes tdbbi jeldlés a fentiekben meghatarozott -
vegyliletbdl torténd elballitasara.

Az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése halogénatom - vegyulet eléallitasanal
az (l) altalanos képleti - ahol R' jelentése hidroxilcsoport - vegyiiletet tetrahalogén-
metannal, példaul tetrabrom-metannal, tetraklér-metannal vagy hasonléval reagaltatjuk
trifenil-foszfin, trialkil-foszfin és hasonlo jelenlétében. A reakciot végezhetjik oldoszer,
példaul vizmentes diklor-metan, kloroform, tetraklor-metan, benzol, DMF, DMSO, THF
és hasonlé jelenlétében. A reakciét 0-60°C hémérsekleten, elénydsen szobahdmér-
sékleten hajthatjuk végre. A reakcioidé 2-24 ora, elénydsen
8-13 ora.

A jelen talalmany egy tovabbi megvalositasi mddja eljarast nyujt az (1) altalanos
képletii - ahol R' jelentése SH képletii csoport - vegyiilet (1) altalanos képletli - ahol
R' jelentése halogénatom és az ésszes tovabbi jelélés a fentiekben meghatarozott -

vegyiletbdl tortend elballitasara, mely az alabbi Iépésekbdl all:
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(i) az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése halogénatom - vegyiiletet bazissal és
tioecetsavval reagaltatjuk a (XX) altalanos képletli vegylletet nyerve, ahol valamennyi
jelolés a fentiekben meghatarozott;

(i)  a (XX) altalanos képleti vegyuletet bazissal reagaltatva, megkapjuk az (1) alta-
lanos képletii vegyiiletet, ahol R’ jelentése SH képletii csoport és az 6sszes tSbbi je-
Iolés jelentése azonos a fentebbi meghatarozasokkal.

A (XX) altalanos képletii vegylletnek (1) altalanos képleti - ahol R' jelentése
hidroxilcsoport - vegyuletbél térténd elballitdsahoz tioecetsavat hasznalunk bazis, pél-
daul trietil-amin, diizopropil-amin, diizopropil-etil-amin, piridin, piperidin, DMAP, 1,8
diazabiciklo[5.4.0Jundec-7-en (DBU), litium-diizopropil-amid (LDA), kalium-bisz(trimetil-
szili)amid, butil-litium, natrium-karbonat, kalium-karbonat, natrium-hidroxid, kalium-
hidroxid, natrium-metoxid, natrium-etoxid, natrium-izopropoxid, kalium-terc-butoxid,
natrium-hidrid, kalium-hidrid és hasonlé jelenlétében. A reakciohoz hasznalt oldoszer
lehet THF, benzol, dioxan és hasonlo. A reakciot szobahémeérséklet és az elegy for-
raspontja kozotti hdmérsékleten hajthatjuk veégre. A reakciéidé 2-24 6ra, elénydsen 6
ora.

Az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése SH képletii csoport - vegyiiletet a
(XX) altalanos kepletli kepleth vegyuletnek bazissal, példaul kalium-karbonattal, natri-
um-hidroxiddal, kalium-hidroxiddal, butil-litiummal és hasonléval valé reagaltatasaval
allitjuk eld. A reakciot szobahémérséklet és az elegy forraspontja kdzotti hmérsékle-
ten hajthatjuk végre. A reakci6id6 1-24 ora.

A jelen talalmany egy masik megvaldsitasi mddja aj, (VIl) altalanos képletii
koztesanyaggal szolgal, ahol az altalanos képletben R® jelentése 1-8 szénatomos
alkilcsoport, példaul metil-, etil-, propil-, benzil-, alliicsoport és hasonlé; R? és R® jelen-

tése egymastol fuggetlendl hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogéne-
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zett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR® NR? OR? altalanos képletii csoport,
melyeken bellil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil-
vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH
képlet vagy NR" altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom,
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6
szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos
alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-
csoport; Y' jelentése =O vagy =S képletii csoport; Y és Y* jelentése egymastdl fiig-
getlenul hidrogen-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =O, =S
képletii csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szén-
atomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6  szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szén-
atomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-
-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-,
heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és Y ha szomszédos
szénatomon helyezkednek el, egyutt alkothatnak helyettesitett vagy helyettesitetlen,
5- vagy 6 tagu aromas vagy nem-aromas gylriis szerkezetet, adott esetben egy vagy
két heteroatomot tartalmazva.

A (VIl) altaldnos képletil Uuj kdztesanyagot az alabbi Iépéseken keresztll allit-
hatjuk el6:
(i) a (1) altalanos képletti - ahol minden jel6lés a fentiekben meghatarozott - ve-
gylletet (1V) altalanos képletli - ahol L jelentése levald csoport, példaul halogénatom,

alkoxi-, szulfonilcsoport és hasonl; R? és R’ jelentése a korabbiakban meghatarozott -
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vegyiilettel reagaltatjuk az (V) altalanos képleti - ahol Y', Y?, Y°, R?, R® és Z jelentése
a fentiekben meghatarozott - vegyiletet nyerve;

(i) az (V) altalanos képletl vegyuletet redukaljuk, a (VI) altalanos képletli - ahol
ahol Y', Y, Y3, R?, R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet nyerve;
(i)  a (VI) altalanos képleti vegyuletet alkil-klor-formiattal reagaltatjuk, a (VI1) altala-
nos képleti - ahol R® Y', Y2 Y° R? R’ és Z jelentése a fentickben meghatarozott -
vegyiuletet nyerve.

Az (V) altalanos képletii vegyuletnek (1ll) és (IV) altalanos képleti vegyiiletekbdl
valé elballitasat  bazis  jelenlétében  végezhetjik, ami lehet kalium-
-hidroxid, natrium-hidroxid, kalium-karbonat, natrium-hidrid, kalium-hidrid, trietil-amin,
diizopropil-etil-amin és hasonld. A reakciét végezhetjiik oldészer felhasznalasaval, ami
lehet DMSO, DMF, THF, acetonitril, kloroform vagy hasonlé vagy ezek elegyei. A re-
akciot végrehajthatjuk k6zé6mbos géztérbén, példa’ul nitrogéngazban vagy argongaz-
ban. A reakcié hémérséklete 20-100°C, elbnydsen kornyezeti hémérséklet és 80°C
k6zo6tti. A reakcididd 1-15 oéra, elényosen 6-12 dra.

Az (V) altalanos képletli vegyulet (VI) altalanos képletli vegyiiletté térténd re-
dukciojat hidrogéngazzal végezhetjiik katalizator jelenlétében, ami lehet szénen, alu-
minium-oxidon, azbeszten és hasonl6 szilard hordozoén 1évé rubidium, palladium, rodi-
um, platina vagy nikkel. A redukcio torténhet olddszer jelenlétében, ami lehet dioxan,
ecetsav, etil-acetat, THF, alkohol, példaul metanol, etanol és hasonlé vagy ezek
elegyei. Az alkalmazott nyomas légkdri és 60 psi kdzotti. A reakciot 25-60°C hdmér-
sékleten, elényosen szobahémérsékleten végezhetjik. A reakcidid6é 2-48 ora. A reduk-
ciot végezhetjuk asvanyi savban |évé fémmel is, példaul on/sésav, vas/sdsav,

cink/sdsav, cink/ecetsav és hasonldé kombinaciokkal.
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A (V1) altalanos képleti vegylletnek (VII) altalanos képletii vegylletté torténé
atalakitasat végezhetjuk alkil-klor-formiattal, példaul metil-klor-formiattal, etil-klor-
-formiattal, propil-klor-formiattal, benzil-klor-formiattal és hasonléval. A reakcio oldoé-
szere lehet viz, aceton, THF, acetonitril, dikléor-metan (DCM) és hasonlé vagy ezek
elegyei. A reakciot bazis, peldaul kalium-karbonat, natrium-karbonat, natrium-hidrid,
kalium-hidroxid, trietil-amin és hasonl6 jelenlétében hajthatjuk végre. A reakciot 0-60°C
kozotti, elbnydsen 0°C és szobahémérséklet kdzotti hémérsékleten végezhetjik. A re-
akciéid6 1-12 6ra, elébnyosen 1-4 ora.

A jelen talalmany egy tovabbi megvaldsitasi médja, (VI) altalanos képletii (j
kdztesanyaggal szolgal, ahol az altalanos képletben R? és R® jelentése egymastol
fuggetlenul hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6 szén-
atomos alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR?, OR? altalanos képletii csoport, melyeken beliil
R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil- vagy halogéne-
zett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH képletli vagy
NR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett
vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos
cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
Y’ jelentése =0 vagy =S képletii csoport; Y2 és Y* jelentése egymastol fuggetlentil hid-
rogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =0, =S képleti
csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szénatomos
hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-
karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szén-
atomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénato-

mos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos
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amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-
amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, hete-
rociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és Y?, ha szomszédos szénatomon helyez-
kednek el, egyutt alkothatnak helyettesitett vagy helyettesitetlen,
5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gytirlis szerkezetet, adott esetben egy vagy
két heteroatomot tartalmazva.

A (VI) altalanos képletld uj kdztesanyagot az alabbi Iépéseken keresztil allitjuk
el6:

() a (Ill) altalanos képletii - ahol minden jel6les jelentése a fentiekben meghataro-
zott - vegyiiletet (1V) altalanos képletli - ahol L jelentése levald csoport, példaul halo-
génatom, alkoxi-, szulfonilcsoport é€s hasonlo; R? és R? jelentése a fentieckben megha-
tarozott - vegyilettel reagaltatjuk az (V) altalanos képletii - ahol Y',Y?, Y3 R? R3 és Z
jelentése a fentiekben meghatéarozott - vegylletet nyerve; és

(i) az (V) altalanos képletli vegyuletet redukaljuk, a (VI) altalanos képletli - ahol
Y',Y?, Y3 R? R3és Zjelentése a fentieckben meghatarozott - vegyiilethez jutva.

A (lll) és (IV) altalanos képletli vegylleteknek (V) altalanos képletii vegytiletet
eredményezé reakcidjat bazis, példaul kalium-hidroxid, natrium-hidroxid, kalium-kar-
bonat, natrium-karbonat, natrium-hidrid, kalium-hidrid, trietil-amin, diizopropil-etil-amin
és hasonlo jelenlétében hajtjuk végre.A reakciohoz hasznalhatunk oldészert, ami lehet
DMSO, DMF, THF, acetonitril, kloroform és hasonlé vagy ezek elegyei. A reakciot vé-
gezhetjik k6z6mbos gaztérben, példaul nitrogéngazban vagy argongazban. A reakcié
hémérséklete 20-100°C, elénydsen szobahdmeérséklet és 80°C kdzotti. A reakcididd 1-
15 6ra, elébnydsen 6-12 éra.

Az (V) altalanos képletii vegyulet (VI) altalanos képletli vegytiletté torténdé re-

dukcidjat hidrogéngazzal végezhetjuk katalizator jelenlétében, ami lehet szénen, alu-
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minium-oxidon, azbeszten és hasonl6 szilard hordozén |évé rubidium, palladium, rodi-
um, platina vagy nikkel. A redukci6 torténhet oldészer jelenlétében, ami lehet dioxan,
ecetsav, etil-acetat, THF, alkohol, példaul metanol, etanol és hasonlé vagy ezek
elegyei. Az alkalmazott nyomas légkori és 60 psi kézotti. A reakcidt 25-60°C hémeér-
sékleten, elbnydsen szobahbmérsékleten vegezhetjik. A reakcididé 2-48 éra. A reduk-
ciét végezhetjiik asvanyi savban lévé fémmel is, példaul 6n/sésav, vas/sosav,
cink/sésav, cink/ecetsav és hasonlé kombinacidkkal.

A jelen talalmany tovabbi megvaldsitasi médja (X) altalanos képleti, 4j koztes-
anyaggal szolgal, ahol az altalanos képletben R' jelentése halogénatom, azido-,
tioalkohol-, izotiocianatcsoport, OR*, NHR* vagy N(R*), altalanos képletii csoport, ahol
R* jelentése hidrogénatom vagy helyettesitett vagy helyettesitetien acil-, tioacil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-6 szénatomos cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos
alkenil-oxi-karbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, 1-6 szénato-
mos alkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-tiokarbonil-, aril-oxi-tiokarbonil-
-csoport, -C(=0)-C(=0)-alkil, -C(=0)-C(=0)-aril, -C(=0)-C(=0)-alkoxi,
-C(=0)-C(=0)-aril-oxi, -(C=S)-S-alkil, -(C=S)-NH,, -(C=S)-NH-alkil,
-(C=8)-N-(alkil),, -(C=S)-NH-alkenil, (C=S)-(C=0)-alkoxi, (C=S)-(C=0)-aril-oxi,
-C(=S)-O-(C=0)-alkil, -C(=S)-C(=S)-alkil, -C(=S)-C(=S)-aril altalanos képleti csoport,
tiomorfolinil-tiokarbonil- vagy pirrolidinil-tiokarbonil-csoport; R? és R® jelentése egy-
mastol fuiggetlenul hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6
szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR®, NR® OR?® altalanos képletii csoport, melyeken
bellil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil- vagy halo-
génezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH képleti
vagy NR" altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyette-

sitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szén-
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atomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos
alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-
csoport; Y' jelentése =0 vagy =S képletii csoport; Y? és Y° jelentése egymastdl fiig-
getlenul hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =O, =S
képletli csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szén-
atomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, aril-karbonil-
-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)al-
kil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénato-
mos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, hetero-
aril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és Y3, ha szomszé-
dos szénatomon helyezkednek el, egyttt alkothatnak helyettesitett vagy helyettesitet-
len, 5- vagy 6 tagu aromas vagy nem-aromas gylriis szerkezetet, adott esetben egy
vagy ket heteroatomot tartalmazva.

A (X) altalanos képletli uj kéztesanyagot az alabbi Iépéseken keresztil allithat-
juk elé:
(i) a (Ill) altalanos képleti vegyuletet - ahol valamennyi jelolés a fentiekben meg-
hatarozott - a (V) altalanos képleti - ahol L jelentése levalé csoport, példaul halo-
génatom, alkoxi-, szulfonilcsoport és hasonlé; R? és R® jelentése a fentiekben megha-
tarozott - vegylilettel reagaltatjuk, az (V) altalanos képletii - ahol Y', Y2, Y3, R, R® és Z
jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyuletet nyerve;
(i) az (V) altalanos képletii vegyiiletet (V1) altalanos képleti - ahol Y', Y2, Y3, R?, R®

és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyuletté redukaljuk;
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(iii) a (V1) altalanos képletii vegyliletet a (IX) altalanos képletii - ahol R jelentése
NHR* vagy N(R%), altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése hidrogénatom vagy he-
lyettesitett vagy helyettesitetlen acil-, tioacil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-6
szénatomos cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-, 2-6 szén-
atomos alkenil-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-tiokarbonil-, 2-6
szénatomos alkenil-oxi-tiokarbonil-, aril-oxi-tiokarbonil-csoport, -C(=0)-C(=0)-alkil,
-C(=0)-C(=O)-aril,  -C(=0)-C(=O)-alkoxi,  -C(=0)-C(=O)-aril-oxi, -(C=S)-S-alkil,
-(C=S)-NH_, -(C=S)-NHe-alkil, (C=S)-N-(alkil),, -(C=S)-NH-alkenil,

(C=S)-(C=0)-alkoxi, (C=S)-(C=0)-aril-oxi, -C(=S)-O-(C=0)-alkil, -C(=S)-C(=S)-alkil,
-C(=S)-C(=S)-aril altalanos képletli csoport, tiomorfolinil-tiokarbonil- vagy pirrolidinil-
-tiokarbonil-csoport -

vegylilettel reagaltatjuk, a (X) altalanos képleti - ahol Y', Y? Y3, R?, R® és Z jelentése
a fentiekben meghatarozott - vegytiletet nyerve.

A (Ill) altalanos képletl és a (V) altalanos képletli vegyiiletnek (V) altaldnos
képletll vegyuletet eredményez6 reakciojat bazis, példaul kalium-hidroxid, natrium-
hidroxid, kalium-karbonat, natrium-karbonat, natrium-hidrid, kalium-hidrid, trietil-amin,
diizopropil-etil-amin és hasonlo jelenlétében hajthatjuk végre. A reakciohoz hasznal-
hatunk olddszert, peldaul DMSO-t, DMF-t, THF-t, acetonitrilt, kloroformot és hasonlot
vagy ezek elegyeit. A reakciot végezhetjuk semleges gaztérben, példaul nitrogéngaz-
ban vagy argonagzban. A reakciét 20-100°C, elénydsen szobahémérséklet és 80°C
kdzotti hémerseékleten hajthatjuk végre. A reakcioidd 1-15 6ra, elénydsen 6-12 6ra.

Az (V) altalanos képleti vegytlet (VI) altalanos képleti vegylletté torténd re-
dukcidjat hidrogéngazzal végezhetjik katalizator jelenlétében, ami lehet szénen, alu-
minium-oxidon, azbeszten és hasonlo szilard hordozon 1évé rubidium, palladium, rodi-

um, platina vagy nikkel. A redukci6 torténhet oldészer jelenlétében, ami lehet dioxan,
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ecetsav, etil-acetat, THF, alkohol, példaul metanol, etanol és hasonlé vagy ezek
elegyei. Az alkalmazott nyomas Iégkori és 60 psi kdzotti. A reakciét 25-60°C hémér-
sékleten, elényosen szobah6mérseékleten végezhetjuk. A reakcioid6 2-48 o6ra. A reduk-
ciot végezhetjiik asvanyi savban lévé fémmel is, példaul oén/sésav, vas/sésav,
cink/sésav, cink/ecetsav és hasonlé kombinaciokkal.

A fentiekben meghatarozott (V1) altalanos képletli vegyiiletnek a fentiekben
meghatarozott (I1X) altalanos képleti vegyulettel valé reakcidjat bazis, példaul kalium-
-karbonat, natrium-hidrid, kalium-terc-butoxid és hasonlok jelenlétében vagy tavollét-
ében hajthatjuk végre. A reakciét végezhetjuk olddszer, példaul toluol, DMF, THF,
acetonitril jelenlétében. Ugyancsak veégezhetjuk a reakciot Lewis-sav jelenlétében is,
DCE-ben, DMF-ben, THF-ban vagy hasonlé oldészerben vagy ezek elegyében. A
Lewis-sav lehet példaul bor-trifluroid-dietil-éterat, cink-klorid, titan(lV)-izopropoxid,
lantanidfémkomplex és hasonld. A reakciét végezhetjuk 0-120°C, elényésen 0-100°C
hémérsékleten. A reakcioidé 3-24, elényosen 4-12 ora.

A jelen taldlmany egy masik megvaldsitasi modja a (XVI) altalanos képletd, j
kdztesanyagot nyujtja, ahol az altalanos képletben R° jelentése 1-8 szénatomos
alkilcsoport, példaul metil-, etil-, propil-, benzil-, alliicsoport és hasonlé; R? és R? jelen-
tése egymastdl fliggetlenul hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogéne-
zett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR, NR® OR?® altalanos képletii csoport,
melyeken belll R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil-
vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH
képleti vagy NR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom,
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6
szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos

alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-
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csoport; Y' jelentése =O vagy =S képletii csoport; Y2 és Y* jelentése egymastdl fiig-
getlenul hidrogén-, halogenatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =0, =S
képletli csoport, helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szén-
atomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6  szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szén-
atomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-
-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-,
heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és Y3, ha szomszédos
szénatomon helyezkednek el, egyutt alkothatnak helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5-
vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyiirlis szerkezetet, adott esetben egy vagy két
heteroatomot tartalmazva.

A (XVI) altalanos képletli Uj kbztesanyagot az alabbi Iépéseken keresztiil allit-
hatjuk el6:
(i) a (VIi) altalanos képletii - ahol valamennyi jel6lés jelentése a fentiekben meg-
hatarozott - vegyuletet a (XIV) altalanos képletii - ahol L jelentése levald csoport, pél-
daul halogénatom, alkoxi-, szulfonilcsoport €s hasonlo - vegyiilettel reagaltatjuk, a (XV)
altalanos képletii - ahol R, Y', Y?, Y°, R?, R® és Z jelentése a fentiekben meghataro-
zott - vegyuletet nyerve; és
(i)  a (XV) altalanos képletii vegytlet acetonidcsoportjat a szokdsos mdadszerekkel
hidrolizaljuk, a (XV1) altalanos képletii - ahol R%, Y', Y2, Y3, R? R és Z jelentése a fen-
tiekben meghatarozott - vegyllethez jutva.

A (VII) altalanos keépletli és a (XIX) altalanos képletli vegyiiletek (XV) altalanos

képleti vegyuletet eredményezd reakcidjat végezhetjik bazis jelenlétében, ami lehet
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kalium-karbonat, natrium-hidrid, kalium-terc-butoxid, LDA és hasonllc'). A reakcio6 tortén-
het oldészerben, példaul DMF-ban, THF-ban, DMSO-ban, etanolban és hasonléban. A
reakcid hémérséklete -78°C és 120°C, elbnydsen -78°C és 100°C kozotti lehet. A re-
akcioid6 2-24 ora, elényosen 2-20 ora.

A (XV) altalanos képletli vegyuletnek (XVI) altalanos képletii vegyiiletté torténé
hidrolizisét végezhetjuk hig asvanyi savval, ami lehet sésav, kénsav és hasonld, szer-
ves savval, ami lehet vizes ecetsav, p-toluolszulfonsav, kamforszulfon-sav, trifluor-
ecetsav és hasonl6. A reakciot végezhetjuk alkalmas olddszerben, példaul vizben,
metanolban, THF-ban, dioxanban és hasonléban vagy ezek elegyeibe. A reakcio tor-
ténhet 30-100°C, el6nydsen 30-60°C hémeérsékleten. A reakcididé 10 perc és 5 6ra,
elényosen 30 perc és 2,5 dra kozotti.

A jelen talalmany egy masik megvalositasi modja a (XVIil) altalanos képleti U
koztesanyaggal szolgdl, ahol az altalanos képletben R® jelentése 1-8 szénatomos
alkilcsoport, példaul metil-, etil-, propil-, benzil-, allilicsoport és hasonlé; R? és R jelen-
tése egymastdl figgetlendl hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogéne-
zett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR* NR? OR? altalanos képletii csoport,
melyeken belll R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil-
vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH
képletli vagy NR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom,
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6
szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos
alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-
csoport; Y' jelentése =O vagy =S képletli csoport; Y és Y° jelentése egymastdl fiig-
getlenil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =0, =S

képletii csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szén-
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atomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, 1-6 szeénatomos  alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)al-kil-, 1-6
szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-
amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-,
heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és Y3, ha szomszédos
szénatomon helyezkednek el, egyutt alkothatnak helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5-
vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyurls szerkezetet, adott esetben egy vagy két
heteroatomot tartalmazva.

A (XVIII) altalanos keépletl uj koztesanyag el6allitasanal a (VII) altalanos képletii
vegylletet - ahol a jeldlések jelentése a fentiekben meghatarozott - a (XVII) altalanos
képletl - ahol L jelentése levald csoport, példaul halogénatom, alkoxi-,
szulfonilcsoport és hasonl6 - vegyulettel reagaltatjuk, a (XVIll) altalanos képlet(i - ahol
R Y', Y2, Y, R? R®és Z jelentése a fentieckben meghatarozott - vegyiiletet nyerve.

A fentiekben meghatarozott (VII) altalanos képletli vegyliletnek a fentiekben
meghatarozott (XVII) altalanos képletli képletli vegylilettel torténé reagaltatasat veé-
gezhetjuk bazis, példaul natrium-hidrid, natrium-metoxid, kalium-karbonat, n-butil-
-litium, LDA és hasonlé jelenlétében. A reakcidhoz hasznalhatunk oldészert, példaul
DMF-t, THF-t, DMSO-t, benzolt és hasonlot vagy ezek elegyeit. A reakciét végezhet-
juk -78°C és 70°C, elényosen -78°C és 50°C kozotti hémeérsékleten. A reakcioidé 1-15
ora, elényosen 1-10 ora.

Nyilvanvald, hogy a fent emlitett reakciokban a vegyuletek barmelyik reaktiv
csoportjat a szokasos moédon védhetjuk. A hidroxilcsoport vagy a fenolos

hidroxilcsoport alkalmas véd&csoportja lehet a terc-butil-dimetil-szilil-, metoxi-metil-,
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trifenil-metil-, benzil-oxi-karbonil-, tetrahidropiran-csoport (THP), stb.; az amino- vagy
anilinocsoport védheté az N-terc-butoxi-karbonil(N-Boc), N-benzil-oxi-karbonil(N-Cbz),
N-9-fluorenil-metoxi-karbonil(N-FMOC), benzofenonimin-, propargil-oxi-karbo-
nil-csoporttal (POC), stb.; az aldehidcsoport acetalcsoportként, a ketoncsoport
ketalcsoportként védhetd. A védbcsoportok felhelyezése és eltavolitasa a védendé
molekulanak megfelel, szokasos modszerekkel torténik.

Az enantiomerek eléallitasanal a reaktans magaban allé enantiomerjét hasznal-
juk, ahol az lehetséges, vagy a reakciot a reagensek vagy katalizatorok magaban all6
enantiomer alakjanak jelenlétében hajtjuk végre. Az egyes enantiomerekhez hozza-
juthatunk a racém keverék szokasos modszerekkel végrehaijtott rezolvalasaval is. A
jelen talalmany részét képezd vegylletek sztereoizomerjeit eléallithatjuk a reaktansok
onmagukban all6 enantiomer alakjanak felhasznalasaval, ahol az lehetséges, vagy a
reakciot a reagensek vagy katalizatorok 6nmagaban allé6 enantiomer alakjainak jelen-
|Iétében hajtjuk végre. A sztereoizomerek keverékének szokasos modon elvégzett
rezolvalasa is elvégezhetd. Az elbnyOs eljarasok kozé tartozik a mikrobiolégiai
rezolvalas, a kiralis savakkal, példaul mandulasavval, kamforszulfonsavval, bork&sav-
val, tejsavval és hasonlokkal torténd soképzés; a kiralis bazisokkal, példaul brucinnal,
cinkona-alkaloidokkal és szarmazékaikkal és hasonldkkal torténé séképzés. Az altala-
nosan alkalmazott moddszerekkel foglalkoznak Jaques és munkatarsai az
,Enantiomers, Racemates and Resolution” cimi munkajukban (Wiley Interscience,
1981). Ahol arra lehetéség van, az (l) altaldnos képletli vegyuletek rezolvalhatéok
kiralis aminokkal, aminosavakkal, aminosavakbol szarmaz6é aminoalkoholokkal rea-
galtatva; a savnak amidda vald atalakitasara a szokasos reakciokdriilményeket alkal-

mazhatjuk; a diasztereomereket frakcionalt kristalyositassal vagy kromatografalassal
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valaszthatjuk el, és az (l) altalanos képleti vegylletek sztereoizomerjeihez az amid
tiszta diasztereomerjének hidrolizisével juthatunk.

A gyogyaszati szempontbol alkalmazhatd sék elballitasanal az (1) altalanos
képletli vegyuletet oldoszerben, példaul dietil-éterben, THF-ban, metanolban, terc-
butanolban, dioxanban, izopropanolban, etanolban és hasoniéban 1-4
egyenértéktomegnyi bazissal, példaul natrium-hidroxiddal, natrium-metoxiddal, néatri-
um-hidriddel, kalium-terc-butoxiddal, kalcium-hidroxiddal, magnézium-hidroxiddal és
hasonldékkal reagaltatjuk. Hasznalhatunk oldészerelegyeket is. Alkalmazhatunk szer-
ves bazisokat is, mint amilyen a lizin, arginin, dietanol-amin, kolin, trometamin,
quanidin, ezek szarmazékai, stb. Ett6l eltér6 modon, ahol arra méd van, savaddicids
sokat is eléallithatunk savval, mint amilyen a sdsav, brom-hidrogénsav, salétromsav,
kénsav, foszforsav, p-toluolszulfonsav, metanszulfonsav, ecetsav, citromsay,
maleinsav, szalicilsav, hidroxi-naftoesav, aszkorbinsav, palmitinsav, borostyankésav,
benzoesav, benzolszulfonsav, bork6sav és hasonlo. A reakcidohoz hasznalt olddszer
lehet az etil-acetat, dietil-éter, alkoholok, aceton, THF, dioxan, stb. Alkalmazhatunk
oldoszerelegyeket is. Az aminosavakkal vagy mas tipusu vegyiletekkel képzett sokat
agy allithatjuk eld, hogy az (1) altalanos képletii vegylletet oldoszerben, példaul alko-
holban, ketonban, éterben és hasonldban vagy ezek elegyeiben reagaltatjuk a megfe-
lelé vegyulettel.

Az () altalanos képletli vegyilet kuldnféle polimorfjait - melyek részét képezik a
jelen talamanynak - az (1) altalanos képletii vegyiletnek kilonféle kériilmények kozott
végrehaijtott kristalyositasaval allithatjuk el6. Alkalmazhatunk példaul eltér6 olddszere-
ket vagy oldoszerelegyeket az atkristalyositashoz; végezhetjik a kristalyositast kilon-
féle hOmeérsékleten, eltérG lehltési korulmeények koézétt, a nagyon gyorstdl a nagyon

lassuig valtoztatva. A vegyulet melegitését vagy megolvasztasat kdvets fokozatos vagy
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gyors lehitéssel ugyancsak polimorfokhoz juthatunk. A polimorfok meglétét a szilard
allapotban veégzett NMR, IR spektroszképiaval, differencial letapogato kalorimetriaval,
por alakban felvett Rontgen-diffrakcids vizsgalatokkal és mas technikakkal hataroz-
hatjuk meg.

A jelen talalmany gyogyszerkészitményekkel is szolgal, melyek az (I) altalanos
képletli vegyulet, szarmazeékat, analogjat, sztereoizomerjét, polimorfjat, gydgyaszati
szempontbdl alkalmazhaté sojat, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté szolvatjak,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté vivéanyag, higité és hasonlé kiséretében tar-
talmazzak. A jelen talalmany szerinti gyogyszerkészitmények felhasznalhatok bakteria-
lis fertozések kezelésére. Ugyancsak hasznalhatdk a tébb hatéanyaggal szemben el-
lenall6 bakterialis fert6zések kezelésére is.

Az (1) altalanos képleti vegyllet gyégyaszati szempontbdl alkalmazhaté
szolvatjanak - melyek részét képezik a jelen taldlmanynak - el6allitAsanal a szokasos
eljarasokat alkalmazzuk, példaul az (l) altalanos képletii vegyiiletet oldészerben, pél-
daul vizben, metanolban, etanolban, el6nydsen vizben oldjuk és kilonféle kristalyosi-
tasi technikakkal kikristalyositjuk éket.

A gyogyszerkészitmények a szokasos alakokban lehetnek, azaz készithetiink
tablettakat, kapszulakat, porokat, szirupokat, oldatokat, szuszpenzidokat és hasonldkat.
A készitmeények tartalmazhatnak aromasitokat, édesitéket, stb. az alkalmas szilard
vagy folyékony viv6- vagy kdzeganyagban. A készitmény lehet injektalhato steril oldat
vagy szuszpenzio alakjaban. Ezek a készitmények altalaban 1-20 %, elényésen 1-10
% (tomeg) hatéanyagot tartalmaznak, a tobbi részt a gyogyaszati szempontbdél alkal-
mazhaté vivéanyag, kbzeganyag vagy oldoszer teszi ki.

Az alkalmas gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté vivéanyagokhoz tartoznak a

szilard toltelékanyagok vagy higitbanyagok és a steril vizes vagy szerves oldatok. A
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gyogyszerkészitményben a hatéanyag olyan mennyiségben van, ami biztositja a fen-
tebb leirt dozistartomanyt. Ordlis alkalmazashoz a vegytleteket alkalmas szilard, folyé-
kony vivéanyaggal vagy kézeganyaggal kombinaljuk kapszulat, tablettat, port, szirupot,
oldatot, szuszpenziot és hasonld képezve. Ha szikséges, a készitmény tovabbi ada-
Iékanyagokat is tartalmazhat, példaul aromat, édesitét, kétbanyagot és hasonlét. A
parenteralis bevitelhez a hatéanyagot injektalhatd oldatot vagy szuszpenziét képzé
steril vizes vagy szerves kozeghez adjuk. Az oldat készulhet példaul szezam- vagy
foldimogyoro-olajban, vizes propilénglikolban; a vizoldékony sav- vagy bazisaddicios
sOk vizes kozegben. Az igy készult injektalhaté oldatok beadhatdk intravénasan,
intraperitonealisan, szubkutan vagy - embernél elébnybsen - intramuszkularisan.

A jelen talamany szerinti gyogyszerkészitmények az (l) altalanos képletii
vegyulet mellett tartalmazhatnak még egy vagy tobb mas ismert hatéanyagot is, vagy
beadhatdk ezekkel egyiitt. Ezeket a hatdanyagokat mas, klinikialag alkalmazott
antibakterialis agensek koézul valaszthatjuk ki, mint amilyenek a R-laktamok vagy az
amino-glikozidok. Ide tartoznak a penicillinek, példaul az oxacillin flukloxacillin és
karbapének, példaul a meropenem vagy imifenem. Ezzel szélesitjik a hatdanyagok
terapias hatasat, példaul a meticillin-rezisztens Staphylococcusokra kiterjedéen. A ké-
szitmények tartalmazhatnak még, vagy az (1) altalanos képleti vegyilettel beadhatunk
még baktericid/permeabilitast fokozé proteint (BPI) vagy effluxpumpagatiokat, hogy
ezzel javitsuk a gram-negativ baktériumokkal szembeni aktivitast és csdkkentsiik a
baktériumok ellenalléképességét.

Az (1) altalanos képleti vegylleteket az eml&sdknek, beleértve az embert, a
klinikai alkalmazasnal bejuttathatjuk szajon at vegy parenteralisan. Az oraris alkalma-
zas az elénydsebb és kényelmesebb, mivel elkerlljuk az injekcid okozta fajdalmat és

irritaciot. Abban az esetben azonban, amikor a beteg nem képes lenyelni a gydgyszert



vagy betegség vagy mas ok miatt a szajon at bevett gyogyszer felszivodasa rossz,
fontos a gyogyszer parenteralis alkalmazasa. Barmelyik beviteli médnal a napi dozis 5-
20 mg/testtomegkilogramm tartomanyba esik, ami beadhatd egyetlen vagy osztott
adagban. Az optimalis dozirozast természetesen egyénenként hatarozzuk meg, tekin-
tettel a beteg reagalasara. Altalaban az alacsonyabb dézisokkal kezdjiik a kezelést és
ezt kovetéen emeljik a legkedvezdbb dozisra.
Az antibakterialis hatas in vivo adatai:
A minimalis gatlasi koncentracio (MIC) meghatarozasat taptalaj mikrohigitasos
technikaval és az 5. kiadasu Approved Standards, NCCLS document M7-A6 Vol 20 -
No 2, 2000 (Villinova, PA) altal leirt protokoll szerint hatarozzuk meg.
A vizsgalati vegyulet kezd6 torzsoldatat dimetil-szulfoxidban készitjiik el. A ko-
vetkezd kétszeres higitasokat steril Mueller Hinton Broth (Difco) (MHB) tapkozeggel
hajtjuk végre.
A lefagyasztott tenyészettel 250 ml Erlyn-Meyer lombikokban lévé 50 ml steril
MHB taptalajt oltunk be.
Az MHB 6sszetétele:

2,0 g/l marhahuskivonat,

17,5 g/l savval lebontott kazein,

1,5 g/l oldhaté keményit6,

a készitmény végsé kémhatasa pH = 7,3 + 0,1 értékre beallitva.

A lombikokat 150 rpm koérforgasu razégépen inkubaljuk 35°C hémérsékleten 1-5
oran at. Az oltéanyag elkészitéséhez a tenyészetet steril MHB tapkdzegben higitjuk

0,5 McFarland értékii zavarosodasig. Ez 1-2 x 10° CFU/mI értéknek felel meg. Az 1-10
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vajatokba bemérunk 50 pl fenti higitott inokulumot. A lemezeket 37°C hémérsékleten
inkubaljuk egy éjszakan at.

A MIC értékként azt a legalacsonyabb koncentraciét adjuk meg, melynél a vizs-
galati vegytlet szabad szemmel megallapithatéan telies mértékben gatolja a mikroor-
ganizmus novekedését.

A hasznalt mikroorganizmusok:

mikroorganizmus torzsszam DRCC szam
Stapylococcus aureus ATCC 33591 019
Stapylococcus aureus ATCC 49951 213
Stapylococcus aureus ATCC 29213 035
Enterococcus faecalis ATCC 29212 034
Enterococcus faecalis NCTC 12201 163
Enterococcus faecium NCTC 12202 154

Escherichia coli ATCC 25922 018

ATCC: American Type Culture Collection, USA
NCTC: National Collections of Type Cultures, Colindale, UK
DRCC: Dr. Reddy’s Culture Collection, Hyderabad, India.

1. Tablazat

A vegylletek in vitro aktivitasa gram-pozitiv és gram-negativ

baktériumokkal szemben

példa- MIC (ul/ml)
szam
Staphylococcus aureus Enterococcus sp. E.coli
019 213 035 034 153 154 18
MRSA | Smith S S S R R S
60. 0,8 4,0 8,0 16,0 8,0 8,0 32,0
82. 2,0 1,0 4,0 - 8,0 8,0 32,0
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96. 2,0 2,0 4,0 4,0 4,0 4,0 >32,0
99. 2,0 2,0 4,0 4,0 8,0 8,0 32,0
108. 1,0 1,0 2,0 2,0 2,0 2,0 >32,0
109. 4,0 4,0 4,0 8,0 8,0 8,0 >32,0
119. 2,0 2,0 2,0 2,0 2,0 2,0 >32,0
120. 0,5 0,5 0,5 1,0 1,0 1,0 32,0
127. 2,0 4,0 4,0 8,0 4,0 4,0 32,0
130. 0,5 0,5 0,5 1,0 1,0 1,0 32,0
133. 2,0 4,0 4,0 4,0 4,0 8,0 32,0
144. 0,25 0,25 0,5 0,5 0,25 0,5 -

145. 0,25 0,25 0,5 0,5 0,25 0,5 -

147. 0,5 1,0 1,0 1,0 1,0 1,0 -

Az elmondottak személtetésére az alabbiakban példakat adunk meg. A példak
kizarolag szemléltetd célzatuak, a talalmany oltalmi kérét nem korlatozzak.
Az 1-9. példa dltalanos elballitasi eljarasa

A megfelel6 nitrovegyiiletet, példaul 4-fluor-nitro-benzolt vagy hasonlot, két
heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tartalmazé, =O vagy =S
képletli csoporttal helyettesitett 6ttagu heterociklusos csoportot tartalmazé vegyiletet,
ahol a heterociklusos gyiiri kondenzalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen
fenilcsoporttal (1,1 egyenérték) és vizmentes kalium-karbonatot (2,0 egyenérték) viz-
mentes dimetil-formamidban kevertetiink 0-100°C hémérsékleten (a szubsztrattol fiig-
gben) egy éjszakan at. A reakciokeverékhez hideg vizet adunk, és a keletkezett szilard

anyagot kiszlrjuk. A kiszlrt anyagot megszaritva, hozzajutunk a tiszta vegyilethez.

Hozam: 50-85 %-o0s.

1. példa

(1) képletii vegyiilet
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'H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 8,25 d, J = 9,2 Hz, 2H), 7,72 (d, J = 9,2 Hz, 2H), 4,57 (t,
J=7,3Hz, 2H), 4,18 (t, J = 7,3 Hz, 2H). TS (Cl mddszer): 209.

2. példa

(2) képletii veqyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 8,12-7,93 (m, 3H), 4,56 (t, J = 7,3 Hz, 2H), 4,23 (t, J =
7,3 Hz, 2H). TS (Cl médszer): 227.

3. példa

(3) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,92 (d, J = 7,8 Hz, 2H), 4,64 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,07 (t,
J =7,4 Hz, 2H). TS (Cl médszer): 245, 215.

4. példa

(4) képleti vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 8,00 (m, 1H), 7,15 (m, 2H), 4,56 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,06
(t, J = 7,4 Hz, 2H). TS (Cl médszer): 226, 180, 164, 152, 135,109, 94.

5. példa

(5) képletti veqgyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 8,64-8,48 (m, 2H), 7,69 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 4,60 (t, J =
77,3 Hz, 2H), 4,01 (t, J = 7,3 Hz, 2H). TS (Cl médszer): 276, 232, 217, 171, 144.

6. példa

(6) képlett vegyllet

"H-NMR (200 MHz, CDCl3), 5: 8,14-8,04 (m, 2H), 7,90 (t, J ¢ 7,6 Hz, 1H), 4,76 (t, J =
8,4 Hz, 2H), 4,23 (t, J = 8,4 Hz, 2H). TS (CI médszer): 242, 223, 167, 121, 94.

7. példa
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(7) képletti vegylilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 8,14-8,07 (m, 2H),7,72 (t, J = 7,6 Hz, 1H), 4,43 (t, J =
7.6 Hz, 2H), 3,57 (t, J = 7,6 Hz, 2H).

8. példa

(8) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 8,11-8,02 (m, 2H), 7,96 (t, J = 7,8 Hz, 1H), 4,09-3,83 (2t,
4H), 3,27 (s, 2H). TS (Cl moédszer): 225, 236, 209, 190.

9. példa

9) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), 5: 8,23 (m, 2H), 7,81 (t, J = 7,4 Hz, 1H), 7,22 (t, J = 7.4 Hz,
1H), 7,03 (d, J = 8,4 Hz, 1H). TS (Cl médszer): 288, 258, 243, 197, 94.

10. példa

N1-(2-Amino-etil)-4-nitro-anilin (10) képleti vegylilet

5 g (35,4 mmodl) 4-fluor-nitro-benzol 250 ml acetonitrilben késziilt oldatat argon-
gaz alatt szobah6mérsékleten kevertetjuk egy éjszakan at. A reakciokeveréket lesziir-
juk, és a sziirletet beparoljuk. A kapott maradékot petroléterben szuszpendaljuk és ki-
szlrjuk. 4,1 g (64 %) nitrovegyuletet kapunk sarga kristalyok alakjaban.

'H-NMR (200 MHz, DMSO + CDCly), 8: 7,97 (d, J = 9,3 Hz, 2H), 7,09 (széles s, 1H),
6,62 (d, J = 9,3 Hz, 2H), 2,80-3,40 (m, 6H). TS (CI): 181, 152, 135, 105.
11. példa

1-(4-Nitro-fenil)-2-imidazolidinon (11) képletti vegyiilet

4 g (22 mmol) a 10. példaban leirtak szerint kapott diamin és 7,6 ml (55 mmal)
trietil-amin 100 mi diklér-metanban készult, 0°C hémérsékleti oldatahoz argongaz alatt

cseppenkent hozzaadunk 13 ml 20 %-os toluolos foszgén-oldatot (26,5 mmdl). Ezen a
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hémérsekleten kevertetjuk a reakciokeveréket 1 6ran at, majd vizhez ontjik, és 4x150
ml diklor-metannal extrahalunk. Az egyesitett szerves extraktumot vizzel, séoldattal
mossuk és szaritjuk. A kapott beparlasi maradékot szilikagéloszlopon kromatografalva
tisztitjuk, 3 g (66 %) terméket nyerve sarga szilard anyag alakjaban.

"H-NMR (200 MHz, CDCly), 8: 8,17 (d, J = 9,3 Hz, 2H),7,75 (d, J = 9,2 Hz, 2H),7,07
(széles s, 1H), 4,00 (t, J = 8,8 Hz, 2H), 3,59 (t, J = 8,8 Hz, 2H). TS (CI): 207, 151, 105.

12. példa

1-Metil-3-(4-nitro-fenil)-2-imidazolidinon (12) képletii vegyiilet

138 mg (5,3 mmal) 60 %-os olajos natrium-hidrid szuszpenziéhoz adagonként
hozzaadjuk 1 g (4,8 mmal) a 11. példaban leirtak szerint eléallitott nitro vegyiilet 15 ml
vizmentes dimetil-formamidban késziilt oldatat 0°C hémérsékleten és argongaz alatt. A
reakciokevereket ugyanezen a hGmérsékleten kevertetjiik 15 percen at, majd 0,68 g
(4,8 mmol) metil-jodidot adunk hozza és tovabbi 1 6ran at kevertetjiik. A reakcidkeve-
réekhez jégdarabkakat adunk, a keletkezett szilard anyagot kiszirjiik, 900 mg (84 %)
terméket nyerve sarga kristalyos anyag alakjaban.

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), 8: 8,19 (d, J = 9,3 Hz, 2H), 7,70 (d, J = 9,3 Hz, 2H), 3,88 {t,
J = 8,8 Hz, 2H), 3,54 (t, J = 8,8 Hz, 2H), 2,93 (s, 3H). TS (Cl): 222.
13. példa

1-(3-Fluor-4-nitro-fenil)-4-imidazolidinon (13) képletii veqgyiilet

9,5 g (110,5 mmol) 4-imidazolidinon, 12,2 ml (110,5 mmol) 3,4-difluor-nitro-ben-
zol és 28,6 ml (165 mmal) diizopropil-etil-amin 80 ml vizmentes dimetil-formamidban
késziilt oldatat 60°C hémérsékleten argongaz alatt melegitjik egy éjszakan at. A reak-

ciékeveréket hagyjuk szobahémérsékletre hiilni és jégdarabkakat adunk hozza. A ke-
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letkezett szilard anyagot kiszirjlk és vizzel mossuk. A szilard terméket levegén sza-
ritjuk, 19,5 g (78,5 %) nitrovegyuletet nyerve sarga kristalyok alakjaban.

'H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), &: 8,81 (széles s, 1H), 8,07-7,96 (m, 2H), 6,82 (t, J =
8,8 Hz, 1H), 4,97 (s, 2H), 4,06 (s, 2H). TS (CI): 226, 185, 152.

14. példa

N1-Fenil-2-azido-acetamid (14) képletii veqyiilet

5 g (53,7 mmoal) anilin és 18,7 ml (134,3 mmdl) trietil-amin 150 ml diklor-
-metanban készilt, 0°C hémérséketli oldatadhoz argongaz alatt cseppenként hozza-
adunk 5,1 ml (64,5 mmadl) klér-acetil-kloridot. Miutan a reakcié teljes (vékonyréteg-
kromatografiaval kovetjuk nyomon), a reakciokeveréket 300 ml diklér-metannal meghi-
gitjuk. A kapott keveréket vizzel, séoldattal mossuk és szaritjuk. A beparlas utan kapott
maradékot 40 ml vizmentes dimetil-formamidban felvessziik, és 6,15 g (94,6 mmol)
natrium-azidot adunk hozza. A reakciokeveréket 80°C hémérsékleten kevertetjik 2
oran at, majd etil-acetattal meghigitjuk és vizzel, majd séoldattal mossuk és szaritjuk.
Az oldoszer elparlasa utan kapott maradékot szilikagélen kromatografalva tisztitjuk, 6 g
(63 %) azidot nyerve.

15. példa

N1-Fenil-2-(2-fluor-4-nitro-anilino)-acetamid (15) képlet(i veqgyiilet

6 g (34 mmol) a 14. példaban leirtak szerint kapott azidot 60 ml metanolban fel-
vesszik és a kapott oldatot 10 %-os palladium/szén (2,5 g) katalizator jeleniétében egy
éjszakan at hidrogénezzuk. A reakciokeveréket celitrétegen atszirjlik és a sziirletet
beparoljuk. A maradékot 40 ml vizmentes dimetil-formamidban felvéve, az oldathoz
hozzaadunk 16,7 ml (93,8 mmodl) diizopropil-etil-amint és 3,8 ml (37,5 mmol) 3,4-

-difluor-nitro-benzolt. A kapott oldatot 80°C hémérsékleten tartjuk egy éjszakan at, fo-
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lyamatosan nyomonkévetve a reakcié elérehaladtat vékonyrétegkromatografiaval. A
reakciokeverékhez jéghideg vizet adunk, a kivalt szilard anyagot kiszirjik, 6 g (61 %)
nitro vegytiletet nyerve sarga szilard anyag alakjaban.

'"H-NMR (200 MHz, DMSO + CDCls), 8: 9,74 (széles s, 1H), 7,84-8,00 (m, 2H), 7,58 (d,
J = 8,3 Hz, 2H), 7,30 (d, J = 8,3 Hz, 2H), 7,08 (m, 1H), 6,66 (t, J = 8,8 Hz, 1H), 6,45
(széles s, 1H),4,09 (d, J = 5,4 Hz, 2H). TS (ClI): 290.

16. példa

N1-(2-Anilino-etil)-2-fluor-4-nitro-amin (16) képletii vegyiilet

4,5 g (15,5 mmoadl) a 15. példaban leirtak szerint nyert nitro vegytlet 30 mi viz-
mentes tetrahidrofuranban készilt, 0°C hémérsékletii oldatahoz argongaz alatt csep-
penként hozzaadunk 45 ml (45 mmél) 1 mél/l koncentraciéju BH;. THF oldatot. A reak-
ciokeveréket szobahémérsékleten kevertetjuk egy éjszakan at, majd viz hozzaadasa-
val folyamatosan lebontjuk a boran felesleget. Csokkentett nyomason eltavoiltjuk a re-
akciokeverékbdl az illékony komponenseket, a maradékot 400 ml etil-acetatban fel-
vessziik. A szerves fazist vizzel, sooldattal mossuk és szaritjuk. A beparlasnal nyert
maradékot oszlopon atengedve, 4 g (93 %) terméket nyertnk.

'"H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 8,02-7,86 (m, 2H),7,26-7,18 (m, 2H), 6,82-6,62 (m, 4H),
4,94 (széles s, 1H), 3,83 (széles s, 1H), 3,51 (s, 4H). TS (Cl): 274.
17. példa

1-(2-Fluor-4-nitro-fenil)-3-fenil-2-imidazolidinon (17) képletii vegyiilet

4 g (14,5 mmol) a 16. példaban leirtak szerint nyert diamin és 5,6 ml (40,4
mmol) trieti-amin 50 ml diklér-metanban készilt, 0°C hémérseéklet(i oldatahoz argon-
gaz alatt cseppenként hozzaadunk 7,4 ml (14,7 mmdl) 20 %-os toluolos foszgén-

-oldatot. A reakciokeveréket ezen a hdmérsékleten kevertetjuk 2 6ran at, majd 300 ml
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diklér-metannal meghigitjuk, vizzel és séoldattal mossuk és szaritjuk. Az oldat bepar-
lasaval kapott kristalyos terméket petroléterben szuszpendaljuk és szirjuk. 4 g (914
%) terméket nyerlink sarga kristalyok alakjaban.

'H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 8,10-7,11 (m, 8h), 4,22-4,00 (m, 4H). TS (CI): 302, 106.

18. példa

1-(2-Fluor-4-nitro-fenil)-3-hidroxi-metil-4-imidazolidinon (18) képletti vegylilet

4 g (40 mmol) a 13. péeldaban leirtak szerint el6allitott 1-(3-ﬂuor-4-nitro—fenil);
-4-imidazolidinon és 100 ml 40 %-os formaldehid keverékét visszafolyatd hiité alatt
forraljuk 4 6ran at. A reakciokeveréket hagyjuk szobahémeérsékletre hiilni, és jeges vi-
zet adunk hozza. A kivalt szilard anyagot kiszirjuk, szaritjuk, 8,5 g (83 %) terméket
nyerve sarga szilard anyag alakjaban.

'"H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), 6: 8,10-7,95 (m, 2H), 6,90-6,80 (m, 1H), 6,20 (t, J = 6,8
Hz, 1H), 5,13 (d, J = 2,9 Hz, 2H), 4,77 (d, J = 7,3 Hz, 2H),4,19 (s, 2H). TS (Cl): 226.
19. példa

1-(2- Fluor-2-nitro-fenil)-3-hidroxi-metil-4-imidazolidinon (19) képletii veqgyltilet

6,7 g (26,2 mmol) a 18. pédaban leirtak szerint nyert 1-(2-fluor-4-nitro-fenil)-
-3-hidroxi-metil-imidazolidinon, 65 mg (0,39 mmadl) piridinium-p-toluolszulfonat (PPTS)
és 3,6 (39,4 mmol) 3,4-dihidro-2H-piran 100 ml diklor-metanban készult oldatat argon-
gaz alatt szobahémérsékleten kevertetjuk egy éjszakan at. A reakcidkeveréket 400 ml
diklér-metannal meghigitjuk, 2x100 ml félig telitett sdoldattal mossuk és szaritjuk. A
beparlas utan kapott maradékot szilikageloszlopon kromatografalva tisztitjuk, 7 g (79
%) terméket nyerve sarga szilard anyag alakjaban.

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 8,05-7,85 (m, 2H), 6,60-6,45 (m, 1H), 5,30-4,70 (m, 5H),

4,17 (s, 2H), 4,20-3,30 (m, 4H), 2,00-1,40 (m, 6H). TS (Cl): 340, 256, 237.
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20. példa

Altaldnos eljdrés az 1. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos kép-
letekben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom -
tartalmazé, =0 vagy =S keépletl csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport,
mely kondenzalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoporttal; Ar jelen-
tése helyettesitétt vagy helyettesitetlen fenilcsoport.

A nitro vegyulet tetrahidrofuranban készult oldatat katalitikus mennyiségi 10 %-
os palladium/szén katalizator jelenlétében hidrogénezziik egy éjszakan at. Amikor a
kiindulasi anyag teljesen felhasznalddott, 5 %-os vizes oldatként 2,2 egyenértéktomeg
natrium-karbonatot, majd 1,2 egyenértéktomeg benzil-klér-formiatot adunk 0°C hémér-
sékleten a reakciokeverékhez, majd 3 dran at kevertetjik szobahémeérsékleten. A ke-
veréket celitrétegen atszlirjuk, a kiszilrt anyagot etil-acetattal mossuk. A szlrlet szer-
ves fazisat elvalasztjuk, vizzel kétszer, majd sdoldattal mossuk. A szerves extraktumot
beparoljuk, és a terméket szilikagéloszlopon tisztitjuk.

A 21-163. példak vegyuleteit a (A) - (L) altalanos eljarasok szerint allitjuk eld.
A) Altalianos eljards a 2. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletek-
ben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tar-
talmazé =0 vagy =S keépletu csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport,
mely kondenzalt lehet helyettesitetlen vagy helyettesitett fenilcsoporttal, és Ar jelenté-
se helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoport.

A kiindulasi anyag vizmentes tetrahidrofuranban készult, -78°C hémérsékletii
oldatdhoz argongaz alatt cseppenként hozzaadunk 1,2 egyenértéktbmeg 1,6 mol

N

tetjuk 45 percen at, majd 1,2 egyeneértéktomeg R-glicidil-butiratot adunk hozza. A reak-
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ciokeveréket -78°C hémérsékleten kevertetjuk 1 6ran at, majd a hitéfiirdét eltavolitjuk,
és a reakcio elérehaladtat vékonyrétegkromatografiaval ellenérizziik. 3-12 é6ra elmulta-
val a reakcidt telitett ammaonium-klorid-oldat hozzaadasaval kioltjuk, és etil-acetattal
extrahalunk. Az egyesitett szerves extraktumot vizzel, sdoldattal mossuk és szaritjuk.
A beparlasnal kapott maradékot szilikagéloszlopon kromatografalva tisztitjuk, hozza-
jutva a kivant termékhez.

A 21-39. példa vegyiileteit az (A) altalanos eljarassal allitjuk el6.

21. példa

(21) képletii vegyllet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-de), 8: 7,68-7,50 (m, 2H), 7,38 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 5,23 (t, J
= 5,8 Hz, 1H), 4,73-4,72 (m, 1H), 4,47 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,14-3,80 (m, 4H), 3,68-3,56
(m, 2H).

22. példa

(22) képleti veqgyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,73 (d, J = 11,6 Hz, 1H), 7,52 (t, J = 8,8 Hz, 1H), 7,29
(d, J = 8,8 Hz, 1H), 4,89 (széles s, 1H), 4,76 (t, J = 2H), 4,17 (t, J = 8,8 Hz, 2H), 3,93-
3,68 (m, 4H).

23. példa

(23) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 7,70 (dd, J = 12,7 és 2,2 Hz, 1H), 7,44-7,26 (m, 2H),
4,75-4,68 (m, 2H), 4,37 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,04-3,56 (m, 4H), 3,48 (t, J = 7,8 Hz, 2H).

24. példa

(24) képleti vegyllet
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'H-NMR (200 MHz, CDCl5), &: 7,62 (dd, J = 2,4 és 12,7 Hz, 1H), 7,47 (t, J = 8,4 Hz,
1H), 7,24-7,20 (m, 1H), 4,77-4,69 (m, 1H), 4,10-3,81 (m, 5H), 3,77-3,68 (m, 4H), 3,23
(s, 3H).

25. példa

(25) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,85-7,79 (m, 1H), 7,58 (t, J = 8,0 Hz, 1H), 7,46-7,42 (m,
1H),7,30-7,18 (m, 4H), 6,90-6,87 (m, 1H), 4,90-4,75 (m, 1H), 4,15-4,07 (m, 3H), 3,87-
3,81 (m, 1H).

26. példa

(26) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCly), &: 7,76 (dd, J = 2,4 Hz és 12,2 Hz, 1H), 7,53-7,26 (m, 2H),
7,11 (s, 1H), 6,97 (d, J = 7,8 Hz, 1H), 6,72 (d, J = 7,8 Hz, 1H), 4,81-4,56 (m, 1H),
4,09-3,82 (m, 4H), 2,41 (s, 3H), 2,09 (vall. 1H).

27. példa

(27) képletli vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,77 (d, J = 10,4 Hz, 1H), 7,57-7,26 (m, 3H), 6,96 (d, J =
7,8 Hz, 1H), 6,64 (s, 1H), 4,82-4,71 (m, 1H), 4,14-4,05 (m, 3H),3,84-3,78 (m, 2H), 2,35
(s, 3H).

28. példa

(28) képletii vegyulet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,92-7,89 (m, 2H), 7,44 (d, J = 7,8 Hz, 1H), 7,80-7,71
(m, 1H), 4,54 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,08-3,89 (m, 6H),2,16 (s, 1H).

29. példa
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(29) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), : 7,69-7,48 (m, 2H), 7,23 (d, J = 8,8 Hz,1H), 4,81-4,72 (m,
1H), 4,54 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,13-3,69 (m, 6H).

30. példa

(30) képletii vegyuilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,29 (d, J = 10,8 Hz, 2H), 4,80-4,73 (m, 1H),4,57 (t, J =
15,6 Hz, 2H), 4,00-3,73 (m, 8H).

31. példa

(31) képleti vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,59 (s, 4H), 5,24 (t, J = 5,4 Hz, 1H), 4,67 (széles s,
1H), 4,45 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,13-4,02 (m, 3H), 3,88-3,54 (m, 3H).

32. példa

(32) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,79 (d, J = 9,2 Hz, 2H), 7,72 (d, J = 9,2 Hz, 2H), 7,59-
7,03 (m, 4H), 5,18 (t, J = 5,8 Hz, 1H), 4,80-4,71 (m, 1H), 4,18-4,02 (m, 2H),3,98-3,68
‘(m, 2H).

33. példa

(33) képleti vegylilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl3), 5: 2,9 (s, 3H), 4,1 (t, 1H), 3,9 (m, 6H), 4,7 (m, 1H), 4,8 (s,
2H), 6,8 (t, 1H), 7,2 (d, 1H).

34. példa

(34) képleti vegyllet
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"H-NMR (200 MHz, CDCl), 8: 7,4 (dd,J = 2 Hz és 15,4 Hz, 1H), 7,2 (d, J = 8,8 Hz, 2H),
7,0 (d, J = 9,4 Hz, 1H), 6,85 (d, J = 8,4 Hz, 2H), 6,5 (t,J = 9,2 Hz, 1H), 4,75 (s, 3H),
4,50 (s, 2H), 3,95 (m, 6H), 3,8 (s, 3H).

35. példa

(35) képletii vegytilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl3), 6: 7,55 (dd, J = 2,4 Hz és 13,4 Hz, 1H), 7,45 (t,J = 8,8 Hz,
1H), 7,10 (dd, J = 2,2 Hz és 13,0 Hz, 1H), 4,66 (m, 1H), 3,81 (m, 6H), 3,47 (t, 2H), 2,8
(s, 3H).

36. példa

(36) képletii vegytlet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl,), é: 2,8 (s, 3H), 3,4 (m, 3H), 4,7 (m, 1H), 7,5 (m, 4H).

37. példa

(37) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCly), 8: 7,2-7,2 (m, 9H), 4,8-4,6 (m, 1H), 4,5 (s, 2H), 4,1-3,7 (m,
6H), 3,4 (t, J = 8,8 Hz, 2H).

38. példa

(38) képletii vegyllet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,5-7,7 (m, 4H), 7,3-7,4 (m, 2H), 7,2 (d, J = 8,8 Hz, 1H),
7.1 (t, 4H), 4,7 (m, 1H), 3,9-4,1 (m, 6H), 3,9 (s, 1H),3,7 (m, 1H).

39. példa

(39) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), 8: 7,5 (m, 4H), 7,2 (m, 1H), 7,0 (m, 2H), 4,7 (m, 2H), 4,0

(m, 7H), 3,8 (m, 1H).
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B) Altaldnos eljaras a 3. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletek-
ben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tar-
talmazé =O vagy =S képletii csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport,
mely kondenzalt lehet helyettesitetlen vagy helyettesitett fenilcsoporttal, és Ar jelenté-
se helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoport.

Az alkohol, trietil-amin (2,2 egyenértéktomeg) vizmentes diklér-metanban ké-
szilt oldatahoz 0°C hémérsékleten argongaz alatt hozzaadunk 1,1 egyenértéktomeg
metanszulfonil-kloridot. A reakciokeveréket 2 6ra alatt hagyjuk szobah&mérsékletre
melegedni, majd diklér-metannal meghigitjuk. A szerves fazist vizzel, séoldattal mos-
suk és szaritjuk. A beparlasnal nyert maradékot vizmentes dimetil-formamidban fel-
vessziik, és szobahdtmérsékleten 1,5 egyenértéktomeg natrium-azidot adunk hozza. A
reakciokeveréket 80°C hémérsékleten tartjuk 2-5 éran at, mialatt a reakcio eléreha-
ladtat vékonyrétegkromatografiaval kdvetjuk nyomon. A szobahémérsékletre hiilt reak-
ciokeverékhez vizet adunk, és etil-acetattal extrahalunk. Az egyesitett szerves extrak-
tumot haromszor vizzel, majd séoldattal mossuk és szaritjuk. A beparlasi maradékot
oszlopon atengedve, megkapjuk a kivant azidot.

A 40-51. példak vegyiileteit a (B) altalanos eljaras szerint allitjuk eld.
40. példa

(40) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), &: 7,67-7,52 (m, 2H), 7,38 (d, J = 8, 8 Hz, 1H), 4,95-
4,88 (m, 1H), 4,47 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,16 (t, J = 9,4 Hz, 1H), 4,02-3,64 (m, 5H).

41. példa

(41) képletii vegyiilet
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'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,62 (dd, J = 2,4 Hz és 12,7 Hz, 1H), 7,48 (t, j = 8,4 Hz,
1H), 7,22-7,17 (m, 1H), 4,85-4,73 (m, 1H), 4,16-3,52 (m, 8H), 3,22 (s, 3H).

42. példa

(42) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 6: 7,75 (dd, J = 2,0 Hz és 12,2 Hz, 1H),7,54 (t, J = 8,8 Hz,
1H), 7,40-7,26 (m, 1H), 7,10 (s, 1H), 6,97 (d, J = 7,8 Hz, 1H),6,71 (d, J = 6,8 Hz, 1H),
4,87-4,79 (m, 1H), 4,17-3,57 (m, 4H), 2,41 (s, 3H).

43. példa

(43) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 7,81 (d, 1H), 7,54 (t, 1H), 7,45-7,01 (m, 3H),6,67 (s,
1H), 4,91-4,79 (m, 1H), 3,95-3,47 (m, 4H), 2,38 (s, 3H).

44. péida

(44) képletii veqgyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCly), §: 7,89 (d, J = 7,4 Hz, 2H),7,43 (d, J = 9,4 Hz, 1H),4,87-
4,80 (m, 1H), 4,54 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,12 (t, J = 8,8 Hz, 2H), 3,97-3,55 (m, 4H).

45. példa

(45) képletii vegyulet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,71-7,50 (m, 2H), 7,17 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 4,89-4,75
(m, 1H), 4,52 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,47-3,55 (m, 6H).

46. példa

(46) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,31 (s, 2H), 4,83-4,81 (m, 1H), 4,57 (t, J = 7,8 Hz, 2H),

4,09-3,55 (m, 6H).
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47. példa

(47) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), &: 7,64 (s, 4H), 4,98-4,89 (m, 1H), 4,50 (t, J = 7,4 Hz,
2H), 4,25-4,07 (m, 4H), 3,88-3,70 (m, 2H).

48. példa

(48) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,75 (d, J = 9,2 Hz, 2H), 7,59 (d, J = 9,2 Hz, 2H), 7,48-
7,03 (m, 4H), 4,89-4,81 (m, 1H), 4,16 (t, J = 9,2 Hz, 1H), 3,98-3,58 (m, 3H).

49. példa

(49) képletii vegytilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 7,5-7,4 (dd, 1H), 7,1 (dd, 1H), 6,5 (t, 1H), 4,9 (s, 2H),
4,8-4,7 (m, 1H), 4,1-3,5 (m, 6H), 3,0 (s, 3H).

50. példa

(50) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl5), &: 7,6 (m, 4H), 7,35 (t, 2H),7,0-7,2 (m, 2H), 4,8 (m, 1H),
4,1 (m, 1H), 4,0 (s, 4H), 3,9 (m, 1H), 3,7 (m, 2H).

51. példa

(51) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 7,6 (m, 4H), 7,2 (m, 1H), 7,0 (m, 2H), 4,8 (m, 1H), 4,1
(m, 1H), 4,0 (s, 4H), 3,9 (m, 1H), 3,6 (m, 2H).

C) Altalanos eljards a 4. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletek-
ben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tar-

talmaz6é =0 vagy =S képleti csoporttal helyettesitett, 6ttagl heterociklusos csoport,
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mely kondenzalt lehet helyettesitetlen vagy helyettesitett fenilcsoporttal, és Ar jelenté-
se helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoport.
(i) Eljaras:

Az azid tetrahidrofuran/metanol 1:3 aranyu elegyében késziilt oldatat 10 %-os
palladium/szén katalizator jelenlétében hidrogénezziik egy éjszakan at. A reakciokeve-
réket szirjuk, és a szlrletet beparoljuk. A maradékot metanolban kristalyositva, meg-
kapjuk az amint.

(ii) Eljaras:

1,3 egyenértéktémeg trifenil-foszfint adagonként hozzaadunk az azid vizmentes
tetrahidrofuranban készult oldatahoz, és a kapott reakciokeveréket szobahé6mérsékle-
ten kevertetjuk 6 6ran at. Néhany csepp vizet adunk a reakcidkeverékhez, majd 60°C
hémérsékleten tartjuk egy éjszakan at. A reakcidokeveréket beparolva, a maradékot
szilikagéloszlopon kromatografaljuk, hozzajutva a kivant aminhoz.

Az 52-57. példak vegylileteit a (C) altalanos eljaras szerint allitjuk eld.
52. példa

(52) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 6: 7,66-7,50 (m, 2H), 7,37 (d, J = 9,4 Hz, 1H), 4,66-
4,60 (m, 1H), 4,47 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,12-3,83 (m, 6H), 2,91-2,80 (m, 2H). Op.:
147°C.

53. példa

(53) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCly), 5: 7,63-7,55 (dd, J = 2,0 Hz és 13,0 Hz, 1H), 7,49-7,22 (m,
2H), 4,63-4,60 (m, 1H), 4,09 (t.J = 8,8 Hz, 1H), 4,03-3,73 (m, 4H), 3,32 (m, 3H), 3,08

(s, 3H).
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54. példa

(54) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 8,02 (s, 2H), 7,87-7,83 (m, 2H), 7,64 (s, 1H), 7,50 (d, J =
8,2 Hz, 1H), 4,84 (s, 1H), 4,54 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,20-3,90 (m, 6H).

55. példa

(55) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 6: 7,57 (s, 4H), 4,63-4,61 (m, 1H), 4,44 (t, J = 7,2 Hz,
2H),4,08-3,82 (m, 4H), 2,86-2,82 (m, 2H).

56. példa

(56) képleti vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 7,6-7,4 (dd, 1H), 7,1 (dd, 1H), 6,6 (t, 1H), 4,9 (s, 2H),
4,6 (m, 1H), 4,1-3,7 (m, 4H), 3,2-2,8 (m, 4H).

57. példa

(57) képletii vegylulet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,62-7,40 (m, 3H), 7,3 (s, 5H), 4,7 (m, 1H), 4,5 (s, 2H),
4,1 (t, 1H), 3,9-3,8 (m, 4H), 3,4 (t, 2H).
D) Altalanos eljards az 5. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletek-
ben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tar-
talmazé =0 vagy =S képletii csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport,
mely kondenzalt lehet helyettesitetien vagy helyettesitett fenilcsoporttal, és Ar jelenté-
se helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoport.

Az amin metil-formiatban készullt oldatat 80°C h&meérsékleten melegitjik egy
éjszakan at. Csokkentett nyomason eltavolitjuk az illékony alkotorészeket, a kapott

maradékot oszlopon atengedve, igen tiszta formiathoz jutunk.
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Az 58. és 59. példak vegytileteit a (D) altalanos eljaras szerint allitjuk el6.

58. példa

(58) képletii vegylilet

"H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 8,28 (s, 1H), 7,66-7,49 (m, 2H), 7,15 (d, J = 8,8 Hz,1H),
6,15 (széles, s 1H), 4,82 (m, 1H), 4,52 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,48-4,02 (m, 3H).

59. példa

(59) képletii vegyililet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), 5: 8,27 (s, 1H), 7,26-7,23 (m, 2H), 6,32 (széles s, 1H), 4,82
(széles s, 1H), 4,58 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,21-3,68 (m, 6H).

E) Altalinos eljaras a 6.abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos
képletekbenb Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- Vagy kén-
atom - tartalmazo, =O vagy =S képletli csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos
csoport, mely kondenzalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoporttal,
Ar jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien fenilcsoport és R* jelentése 1-6 szén-
atomos alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, 2-6 szénatomos alkenil-, halogénezett 1-6
szénatomos alkil-, aril-oxi-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-, aril-oxi-karbonil- vagy 1-6
szeénatomos alkoxi-karbonil-csoport.

1 egyenértéktomeg amin vizmentes diklér-metanban késziilt, 0°C hémérséketii
oldatahoz argongaz alatt hozzaadunk 2,5 egyenértéktémeg ftrietil-amint, majd csep-
penként 1,2 egyenértéktdmeg megfeleld sav-kloridot. A reakcidokeveréket szobaho-
mersékleten kevertetjuk 1-6 o6ran at, a reakcié el6reahaladtat vékonyrétegkro-
matografiaval kovetve nyomon. A reakciokeveréket diklor-metannal meghigitjuk, két-
szer vizzel, majd sooldattal mossuk. A szerves extraktumot szaritjuk, beparoljuk és a

maradékot oszlopon atengedve, hozzajutunk az acilezett termékhez.
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A 60-90. példak vegylleteit az (E) altalanos eljaras szerint allitjuk el6.

60. példa

(60) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 7,62 (dd, J = 2,60 Hz és 13,4 Hz, 1H), 7,52 (d, J = 8,6
Hz, 1H), 7,13-7,17 (m, 1H), 5,96-5,99 (m, 1H), 4,82-4,76 (m, 1H), 4,52 (t, J = 7,4 Hz,
2H), 4,01-4,09 (m, 3H), 3,62-3,81 (m, 3H),2,02 (s, 3H).

61. példa

(61) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), §: 7,66-7,49 (m, 2H), 7,16 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 6,03 (széles
s, 1H), 4,82-4,78 (m, 1H), 4,52 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,09-4,0 (m, 3H), 3,83-3,65 (m, 3H),
2,24 (q,J=7,8 Hz, 2H), 1,13 (t, J = 7,8 Hz, 3H). Op.: 203°C.

62. példa

(62) képleti veqyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,66-7,49 (m, 2H), 7,15 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 6,01 (széles
s, 1H), 4,81-4,75 (m, 1H), 4,52 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,09-4,01 (m, 3H), 3,83-3,65 (m,3H),
2,19 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 1,65-1,58 (m, 2H), 0,98 (t, J = 7,4 Hz, 3H). Op.: 211°C.

63. példa

(63) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 7,66-7,49 (m, 2H), 7,15 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 4,82-4,76
(m, 1H), 4,52 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,09-4,01 (m, 2H), 3,83-3,65 (m, 3H), 2,21 (t, J = 7.4
Hz, 2H), 1,57-1,49 (m, 2H), 1,38-1,20 (m, 2H), 0,98 (t, 3H). Op.: 187°C.

64. példa

(64) képletii vegyiulet
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'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,68-7,52 (m, 2H),7,17 (d, 8,6 Hz, 1H), 5,96 (vall, 1H),
4,81 (vall, 1H), 4,54 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,11-3,67 (m,6H), 2,22 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 1,60
(széles s, 3H), 0,87 (s, 3H). Op.: 131°C.

65. példa

(65) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-dg), 5: 7,97 (széles s, 1H), 7,6-7,40 (m, 2H),7,10
(d, J = 8,8 Hz, 1H), 6,35-6,15 (m, 2H), 5,63 (dd, J = 4,0 Hz és 8,3 Hz, 1H), 4,79-4,86
(m, 1H), 4,53 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,05 (t, J = 6,8 Hz, 2H), 3,89-3,56 (m, 4H). Op.:
196°C.

66. példa

(66) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-ds), 5: 9,38 (széles s, 1H),7,67-7,5 (m, 2H),7,20
(d,J =8,8 Hz, 1H), 4,88-4,87 (m, 1H), 4,53 (t, J = 7,8 Hz,2H), 4,16-4,02 (m, 3H), 3,89-
3,70 (m, 1H), 3,67-3,65 (m, 2H). Op.: 194°C.

67. példa

(67) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCly), : 7,66-7,49 (m, 2H), 7,15 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 4,85-4,83
(m, 1H), 5,55-4,47 (m, 2H), 4,37-4,31 (m, 2H), 4,14-3,90 (m, 3H), 3,88-3,60 (m, 3H),
1,42 (t, 3H). Op.: 160°C.

68. példa

(68) képletii vegytilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCly), 3: 7,75-7,05 (m, 3H), 6,05 (széles, 1H), 4,95-4,62 (m, 2H),

4,52 (t, 1H), 4,30-3,32 (m, 6H), 2,023 (s, 3H).
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69. példa

(69) képleti vegyllet

"H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 7,5 (d, J = 7,81 Hz, 2H), 7,3 (d, J = 7,81 Hz, 2e H), 4,8
(s, 1H), 4,4 (s,4H), 4,1 (t, 1H), 3,8 (t, 1H), 3,5 (s, 1H), 3,23 (s, 1H), 2,0 (s, 3H).

70. példa

(70) képleti vegyllet

"H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,99 (vall, 1H), 7,73 (d, J = 13,0 Hz, 1H), 7,43 (d, J = 8,0
Hz, 1H),7,31 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 4,83 (vall, 1H), 4,42 (t, J = 7,6 Hz,2H), 4,15-3,89 (m,
3H), 3,62-3,55 (m, 4H), 2,0 (s, 3H). Op.: 220°C.

71. példa

(71) képleti vegyllet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), 8: 7,61 (dd, J = 2,6 Hz és 12,7 Hz, 1H),7,48 (t, J = 8,4 Hz,
1H), 7,19 (dd, J = 2,6 Hz, és 8,8 Hz, 1H), 6,15 (t, J = 2,6 Hz és 8,8 Hz, 1H), 6,15 (t, J =
8,4 Hz, 1H), 4,79-4,77 (m, 1H), 4,05 (t, J = 8,8 Hz, 1H), 3,97-3,88 (m, 2H), 3,81-3,74
(m, 3H), 3,69-3,61 (m,2H),3,23 (s, 3H), 2,03 (s, 3H). Op.: 171°C.

72. példa

(72) képleti vegyllet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), 6: 7,76 (dd, J = 2,2 Hz és 12,0 Hz, 1H), 7,53 (t, J = 8,4 Hz,
1H),7,37-7,14 (m, 4H), 6,82 (t, J = 3,4 Hz, 1H), 6,03 (t, J = 5,4 Hz,1H), 4,83-4,80 (m,
1H), 4,10 (t, J = 9,0 Hz, 1H), 3,88-3,80 (m, 1H), 3,71-3,66 (m, 2H), 2,04 (s, 3H).

73. példa

(73) képletii vegyilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,74 (dd, J = 2,6 Hz és 12,2 Hz, 1H), 7,53 (t, J = 8,4 Hz,

1H), 7,49-7,26 (m, 2H), 7,10-6,95 (m, 2H), 6,72-6,68 (m, 1H), 6,09-6,01 (m, 1H), 4,84
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(széles s, 1H), 4,10 (t, J = 8,8 Hz, 1H), 3,88-3,66 (m, 3H), 2,41 (s, 3H), 2,04 (s, 3H).
Op.: 213°C.
74. példa

(74) képletii vegyitilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 6: 7,80-6,94 (m, 4H), 6,63 (s, 1H), 6,0 (széles s, 1H), 4,82-
4,90 (m, 1H), 4,11 (t, J = 9,2 Hz, 1H), 3,89-3,66 (m, 3H), 2,35 (s, 3H), 2,09 (s, 3H).
Op.: 202°C.

75. példa

(75) képletii vegylilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,93 (s, 1H), 7,76 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 7,42 (d, J = 8,8
Hz, 1H), 6,57 (széles s, 1H), 4,79 (széles s, 1H), 4,52 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,11-3,60 (m,
6H), 1,99 (s, 3H). Op.: 143°C.

76. példa

(76) képletii vegylilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl,), 8: 7,93-7,79 (m, 2H); 7,43 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 6,12 (széles
s, 1H), 4,82-4,78 (m, 1H), 4,53 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,09 (t, J = 9,4 Hz, 1H), 3,96-3,66
(m, 5H), 2,30-2,07 (m, 2H), 1,20 (t, J = 9,4 Hz, 3H). Op.: 143°C.

77. példa

(77) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 7,91 (s, 1H), 7,78 (d, J = 8,2 Hz, 1H), 6,26 (széles s,
1H), 4,80 (széles s, 1H), 4,52 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,06 (t, J = 9,4 Hz, 1H), 3,95-3,67 (m,
5H), 2,47-2,05 (m, 4H), 1,83-1,54 (m, 6H), 0,83-0,78 (m, 4H). Op.: higroszkdpos.

78. példa
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(78) képleti vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,92 (s, 1H), 7,85 (d, J = 8,2 Hz, 1H), 7,45 (d, J = 8,8
Hz, 1H), 6,40-6,07 (m, 3H), 5,75 (d, J = 10,4 Hz, 1H), 4,89 (vall, 1H), 4,56 (t, J = 7.8
Hz, 2H), 4,13 (t, J = 9,2 Hz, 1H),3,98-3,78 (m, 5H). Op.: 191°C.

79. példa

(79) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), 8: 7,65-7,41 (m, 2H), 7,23 (d, J = 7,2 Hz,1H), 6,12 (széles
s, 1H), 4,80 (széles s, 1H), 4,52 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,47-4,00 (m, 3H), 3,81-3,59 (m,
3H), 2,05 (s, 3H). Op.: 120°C.

80. példa

(80) képletu vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,27 (d, J = 9,8 Hz,2H), 6,01 (vall, 1H), 4,80 (vall, 1H),
4,57 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,06-3,67 (m, 6H), 2,03 (s, 3H). Op.: 219°C.

81. példa

(81) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-dg), 8: 7,32-7,26 (m, 2H), 7,09 (vall, 1H),4,81 (val,
1H), 4,58 (1, J = 7,4 Hz, 2H), 4,05-3,62 (m, 6H), 2,25-2,18 (m, 2H), 1,11 (t, J = 7.8 Hz,
3H). Op.: 224°C. |
82. példa

(82) képletii veqgyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls + DMSO-de), 8: 7,64 (s, 2H),7.55 (s, 2H), 7,09-7,25 (m, 1H),
4,70-4,85 (m, 1H), 4,46 (t, 2H), 4,13-3,81 (m, 4H), 3,57 (széles s, 2H),1,96 (s, 3H).

Op.: 231°C.
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83. példa

(83) képleti vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCly), &: 7,70 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 7,54 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 7,24-
6,99 (m, 4H), 6,19 (széles s, 1H), 4,80 (m, 1H),4,09 (t, J = 8,8 Hz, 1H), 3,85 (t, J = 7,0
Hz, 1H), 3,69-3,63 (m, 2H), 2,02 (s, 3H). Op.: 229°C.

84. példa
(84) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl,), 6: 7,10 (d, 1H), 6,6 (t, 1H), 6,0 (m, 1H), 4,90 (s, 2H), 4,9
(m, 1H), 4,0 (s, 3H), 3,80 (m, 3H, 3,0 (s, 3H), 2,0 (s, 3H). Op.: 230°C.

85. példa

(85) képleti vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 7,26-7,46 (m, 6H), 7,01 (d, 1H), 6,63 (t, 1H), 6,05 (s,
1H), 4,71-4,89 (m, 2H), 4,77 (s, 1H), 4,60 (s, 2H), 3,94-4,04 (m, 3H), 3,61-3,76 (m,
3H), 2,01 (s, 3H).

86. példa

(86) képleti vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCly), &: 7,50 (m, 2H),7,10 (d, J = 8,4 Hz, 1H), 6,18 (t, 1H), 4,7
(m, 1H), 4,0 (t, J = 9,4 Hz, 1H), 3,6 (m, 7H), 2,9 (s, 3H), 2,0 (s, 3H). Op.: 182°C.

87. példa

(87) képletii vegylilet

"H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 2,0 (s, 3H), 2,8 (s, 3H), 4,0 (t, 1H),3,4-3,8 (m, 5H), 4,8
(m, 1H), 6,2 (m, 3H), 7,6 (m, 4H).

88. példa
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(88) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,6-7,3 (m, 9H), 6,2 (széles t, 1H), 4,8-4,7 m, 1H), 4,5
(s, 2H), 4,06 (t, J = 9,3 Hz, 1H), 3,90-3,3 (m, 6H), 2,0 (s, 3H). Op.: 204°C.

89. példa

(89) képletii vegyulet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,70-7,50 (m, 4H), 7,40-7,30 (t, 2H), 7,2 (d, J = 8,8
Hz,1H), 7,1 (¢, 1H), 4,80 (m, 5H), 4,0 (m, 5H), 3,8 (m, 1H), 3,6 (m, 2H), 2,0 (s, 3H).
Op.: 182°C.

90. példa

(90) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 8,3 (m, 1H),7,6 (m, 4H), 7,3 (m, 1H), 7,2 (t, 2H), 4,7 (m,
1H), 4,1 (t, 1H), 3,8-4,0 (m, 4H), 3,7 (t, 1H), 3,0 (m, 2H), 1,8 (s, 3H). Op.: 194°C.
F) Altalanos eljaras a 7. atalakitashoz, ahol az altalanos képletekben Ox jelentése két
heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tartalmazé, =O vagy =S
képletli csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport, mely kondenzalt lehet
egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoporttal, Ar jelentése helyettesitett vagy
helyettesitetlen fenilcsoport és R*® jelentése 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett 1-6
alkil-, (=0)-(1-6 szénatomos)-alkoxi-, -C(=S)-aril-oxi-, -C(=S)-(1-6 szénatomos)alkil-
vagy -C(=S)-aril altalanos képletu csoport.

1 egyenértéktomeg amid és 0,6 egyenértéktomeg Lawesson-féle reagns viz-
mentes dioxanban késziilt oldatat 55-90°C hémérsékleten melegitjuk 3-10 6ran at, a
reakcio elérehaladtat vékonyrétegkromatografiaval nyomonkovetve. A reakciokeveré-

ket hagyjuk szobahémérsékletre hiilni, majd etil-acetattal meghigitjuk. A kapott keve-
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réket négyszer vizzel, majd séoldattal mossuk és szaritjuk. A beparlas utan kapott ma-
radékot szilikagéloszlopon atengedve, megkapjuk a kivant tioacetatot.
A 91-100. példa vegyuleteit az F) altalanos eljaras szerint allitjuk elé.

91. példa

(91) képleti vegytilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl;), &: 7,94 (széles s, 1H), 7,66-7,52 (m, 2H), 7,16 (d, J = 7,8
Hz, 1H), 5,20-4,85 (m, 1H), 4,54 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,25-3,82 (m, 6H), 2,61 (s, 3H).
Op.: 171°C.

92. példa

(92) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-dg), 5: 10,51 (s, 1H), 7,64-7,47 (m, 2H), 7,16 (d, J
= 8,8 Hz,1H), 5,01 (széles s, 1H), 4,53 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,29-3,89 (m, 4H), 3,63 (s, J
= 10,2 Hz, 2H). Op.: 165°C.

93. példa

(93) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,90 (széles s,1H), 7,61 (dd, J = 2,4 Hz és 12,8 Hz, 1H),
7,50 (t, J = 8,2 Hz, 1H),7,19 (dd, J = 2,4 Hz és 12,8 Hz, 1H), 7,19 (dd, J = 2,4 Hz és
12,8 Hz, 1H), 5,0 (m, 1H), 4,25-3,74 (m, 8H),3,24 (s, 3H), 2,6 (s, 3H). Op.: 111°C.

94. példa

(94) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCly), &: 7,87-7,74 (m, 2H), 7,57 (t, J = 8,2 Hz, 1H), 7,39-7,18 (m,
4H), 6,87-6,85 (m, 1h), 5,08-5,05 (m, 1H), 4,37-4,27 (m, 1H), 4,23-4,06 (m, 2H), 3,94

(t, J = 6,8 Hz, 1H), 2,62 (s, 3H). Op.: 137°C.
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95. példa

(95) képleti vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl;), 5: 8,1 (s, 1H), 7,9 (s, 1H), 7,8 (d, J = 8,7 Hz, 1H), 7,4 (d, J
= 8,79 Hz, 1H), 5,0 (s, 1H), 4,6 (t, 2H), 4,0 (m, 6H), 2,6 (s, 3H). Op.: 154°C.

96. példa

(96) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-de), 8: 10,37 (széles s, 1H), 7,50 (d, J = 10,8 Hz,
2H), 4,98 (széles s, 1H), 4,55 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,23-3,78 (m, 6H), 2,50 (s, 3H). Op.:
108°C.

97. példa

(97) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl), 3: 7,86 (széles t, 1H), 7,28 (d, J = 9,6 Hz, 2H), 5.02-4,99
(m, 1H), 4,58 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,24-3,80 (m, 6H), 2,71 (q, J = 7,4Hz, 2H), 1,29 (t, J =
7,8 Hz, 3H). Op.: 168°C.

98. példa

(98) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl;), &: 7,86 (vall, 1H), 7,25 (d, J = 9,6 Hz, 2H), 5,02-4,99 (m,
1H), 4,58 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,24-3,80 (m, 6H), 2,71 (q, J = 7,4 Hz, 2H), 1,29 (t, J =
7,8 Hz, 3H). Op.: 195°C.
99. példa |

(99) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCLy), §: 8,4 (1H), 7,5 (m, 2H),7,0 (d, J = 8,8 Hz, 2Hz, 2H), 4,9

(m, 1H), 3,9 (m, 6H), 3,5 (t, J = 8,8 Hz, 2H), 2,9 (s, 3H), 2,5 (s, 3H). Op.: 168°C.



95 .-
L) - »
:

100. péida

(100) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), 5: 7,6 (m, 4H), 7,4 (m, 2H), 7,2 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 7,0 (t,
1H), 5,0 (m, 1H), 4,0 (m, 8H), 2,6 (s, 3H). Op.: 165°C.

G) Altalanos eljdrds a 8. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletek-
ben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tar-
talmaz6 =0 vagy =S képletl csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport,
mely kondenzalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoporttal; és Ar je-
lentése helyettesitett vagy helyettesitetien fenilcsoport.

1 egyeneértéktdmeg amin, 2,2 egyenértéktomeg trietil-amin vizmentes diklor-
-metanban keszult, 0°C hémérsékletli oldatahoz argongaz alatt hozzaadunk 1,2
egyenértéktomeg metil-kior-formiatot. A reakciokeveréket szobahémérsékleten kever-
tetjik egy éjszakan at, majd diklér-metannal meghigitjuk, vizzel és sdoldattal mossuk.
A beparlas utan kapott szerves fazist szaritas utan oszlopon atengedve, megkapjuk a
kivant karbamatot.

A 101-105. példak vegytuleteit a G) altalanos eljaras szerint allitjuk el.

101. példa

(101) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), 5: 7,68-7,49 (m, 2H), 7,16 (d, J = 8,4 Hz, 1H), 5,16 (széles
s, 1H), 4,78 (széles s, 1H), 4,52 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,09-4,0 (m, 3H), 3,84-3,55 (m,
6H). Op.: 153°C.

102. példa

(102) képletii vegylilet




96

"H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,9 (m, 2H), 7,4 (d, J = 8,3 Hz, 1H), 5,2 (s, 1H), 4,8 (s,
1H), 4,5 (t, 1H), 4,0 (m, 9H). Op.: 148°C.

103. példa

(103) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,27 (d, J = 6,8 Hz, 2H), 5,16 (széles s, 1H), 4,84-4,80
(m, 1H), 4,58 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,07-3,60 (m, 9H). Op.: 157°C.

104. példa

(104) képletl vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-ds), §: 7,57 (s, 4H), 6,98 (széles s, 1H), 4,96-4,76
(m, 1H), 4,51 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,47 (m, 3H), 3,91-3,84 (m, 1H), 3,65 (s, 1H), 3,51
(széles s, 3H). Op.: 195°C.

105. példa

(105) képletl vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 3,0 (s, 3H), 3,8 (m, 6H), 4,8 (m, 1H), 4,9 (s, 2H), 5,1 (m,
1H), 6.6 (t, 1H). Op.: 226°C. |
H) Altalénos eljards a 9. abran bemutatott atalakitdshoz, ahol az altalanos képletek-
ben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tar-
talmazo, =0 vagy =S képletii csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport,
mely kondenzalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoporttal, Ar jelen-
tése helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoport és R* jelentése 1-6 szénatomos
alkilcsoport.

1 egyenértéktomeg amin, 2 egyenértéktomeg trietil-amin és néhany csepp viz
jéghideg etanolban késziilt keverékéhez argongaz alatt hozzaadunk 1 egyenértékto-

meg szén-diszulfidot. A reakciokeveréket szobahémeérsékleten kevertetjik egy éjsza-



kan at, majd etanolban 1,1 egyenértéktomeg metil-jodidot adunk hozza és a keverte-
tést 12 oran at folytatjuk. Az illékony alkotorészeket eltavolitva, a maradékot etil-
-acetatban felvessziik, a szerves keveréket natrium-hidrogén-karbonat telitett oldattal,
vizzel és so6oldattal mossuk, majd szaritjuk. A beparlasi maradékot oszlopon atenged-
ve hozzajutunk a kivant termékhez.

A 106. és 107. példak vegytileteit a H) altalanos eljaras szerint allitjuk eld.

106. példa

(106) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-dg), &: 9,98 (széles t, 1H), 7,55 (s, 4H), 5,05-5,02
(m, 1H), 4,50 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,12-3,87 (m, 6H), 2,60 (s, 3H). Op.: 161°C.

107. példa

(107) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), &: 7,26 (s, 1H), 6,15 (d, J = 10,2 Hz, 2H), 4,56-4,49 (m,
3H), 4,27-3,83 (m, 5H), 3,26-3,15 (m, 1H), 2,54 (s, 3H). Op.: 147°C.
l) Altalanos eljaras
(i) Lépés a 10. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletekben Ox je-
lentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tartalmazo, =0
vagy =S képletii csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport, mely konden-
zalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoporttal, Ar jelentése helyette-
sitett vagy helyettesitetlen fenilcsoport.

1 egyenértéktdmeg amin, 2,4 egyenértéktdomeg trietil-amin vizmentes diklér-me-
tanban készult, jeges furdd homeérsékletén lévo oldatahoz argongaz alatt cseppenként

hozzaadunk 1,2 egyenértéktdmeg tiofoszgént. A reakcidokeveréket 3 ora alatt hagyjuk
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szobahémérsékletre melegedni, majd beparoljuk. A maradékot kozvetlendil
szilikagéloszlopra visszlk, hozzajutva a kivant termékhez.
(i) Lépés a 11. abran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletekben Ox je-
lentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tartalmazd, =0
vagy =S képletli csoporttal helyettesitett ottagu heterociklusos csoport, mely konden-
zalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilcsoport, Ar jelentése helyettesitett
vagy helyettesitetlen fenilcsoport, és R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 3-6 szén-
atomos cikloalkilcsoport, fluoratommal helyettesitett -(C=0)-(1-6 szénatomos)alkil al-
talanos képletli csoport, aril-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos
hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil- vagy 2-6 szénatomos
alkenilcsoport.

Az izotiocianatot a megfelelel$ alkoholban 80-100°C hémérsékleten melegitjuk,
a reakcio elérehaladtat vékonyrétegkromatografiaval kovetve nyomon. Amint a kiindu-
lasi anyag teljesen felhasznalédott, a reakciokeveréket hagyjuk szobahémérsékletre
halni. A keletkezett kristalyos anyagot elvalasztjuk, dietil-éterrel mossuk és csékken.tett
nyomason szaritjuk, hozzajutva a tiszta termékhez.
A 108-144. példak vegylileteit az ) altalanos eljarasban leirtak szerint allitjuk el6.

108 példa

(108) képletii vegyilet

'H-NMR (200 MHz, CDCly), §: 7,67-7,56 (m, 2H), 7,16 (d, J = 2,0 Hz, 1H), 6,72 (széles
s, 1H), 4,94 (széles s, 1H), 4,52 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,12-3,83 (m, 9H). Op.: 137°C.

109 példa

(109) képletii vegyulet
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"H-NMR (200 MHz, CDCly), &: 7,66-7,50 (m, 2H), 7,15 (d, J = 7,4 Hz, 1H), 6,66 (...,
1H), 4,94 (széles s, 1H), 4,56-4,43 (m, 4H), 4,12-3,84, (m, 6H), 1,32 (t, J = 6,8 Hz,
3H). Op.: 208°C.

110. példa

(110) képleti vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-dc), 5: 8,45 (széles s, 1H), 7,65-7,46 (m, 2H), 7,17
(d, J = 8,8 Hz, 1H), 4,81 (széles s, 1H), 4,53 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,09-3,99 (m, 3H),
3,84-3,55 (m, 3H), 3,13 (g, J = 10,4 Hz, 2H). Op.: 184°C.

111. példa

(111) képletii vegylilet

"H-NMR (200 MHz, DMSO-de), &: 9,54 (m, 1H), 7,57 (s, 4H), 4,90-4,80 (m, 2H), 4,44 (,
J = 7,4 Hz, 2H), 4,21-4,01 (m, 4H), 3,88-3,77 (m, 3H), 3,56-3,53 (m, 1H), 1,23-0,97 (m,
B6H). Op.: 153°C.

112. példa

(112) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl,), 8: 8,2 (m, 1H), 7,7 (d, J = 10,74 Hz, 1H), 7,5 (t, 1H), 7,3 (d,
J = 8,79 Hz, 1H), 5,0 (m, 1H), 4,70 (t, 2H), 4,1 (m, 9H). Op.: 197°C.

113. példa

(113) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 7,02 (dd, J = 2,4 Hz és 12,8 Hz, 1H), 7,49 (, J = 8,8 Hz
és 12,8 Hz, 1H), 7,20 (dd, J = 2,4 Hz és 12,8 Hz, 1H), 6,63 (széles s, 1H), 4,93 (m,
1H), 4,54-4,44 (q, J = 7,4 Hz, 2H), 4,13-3,72 (m, 8H), 3,24 (s, 3H), 1,32 (t, J = 7,0 Hz,

3H). Op.: 197°C.
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114. példa

(114) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), 6: 7,62 (dd, J = 2,4 Hz és 12,6 Hz, 1H), 7,49 (t, J = 8,8 Hz,
1H), 7,20 (dd, J = 2,4 Hz és 12,6 Hz, 1H), 6,65 (széles s, 1H), 4,94 (m, 1H), 4,38 (t, J =
8,8 Hz, 2H), 4,13-3,73 (m, 8H), 3,24 (s, 3H), 1,78-1,63 (m, 2H), 0,99 (t, 3H).
Op.: > 200°C.

115. példa

(115) képletii veqyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), §: 7,62 (dd, J = 2,4 Hz és 12,7 Hz, 1H), 7,49 (t, J = 8,8 Hz,
1H), 7,20 (dd, J = 2,4 Hz és 12,7 Hz, 1H), 6,70 (széles s, 1H), 4,94 (m, 1H), 4,13-3,72
(m, 11H), 3,24 (s, 3H). Op.: 179°C.

116. példa

(116) képletii veqyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), 8: 7,62 (dd, J = 2,4 Hz és 12,7 Hz, 1H), 7,49 (t, J = 8,8 Hz,
1H), 7,20 (dd, J = 2,4 Hz és 13,0 Hz, 1H), 6,55 (széles s, 1H), 5,58-5,49 (heptett, 1H),
4,92 (m, 1H), 4,13-3,73 (m, 8H), 3,24 (s, 3H), 1,39-1,25 (m, 6H). Op.: 183°C.

117. példa

(117) képletii vegyulet

"H-NMR (200 MHz, CDCl5), : 7,9 (m, 2H), 7,5 (d, J = 8,79 Hz, 1H), 6,7 (s, 1H), 5,0 (s,
1H), 4,5 (t, 2H), 4,0 (m, 9H). Op.: 146°C.

118. példa

(118) képleti vegyiulet

"H-NMR (200 MHz, CDCl3), 8: 7,8 (m, 2H), 7,4 (d, J = 8,79 Hz, 1H), 6,7 (s, 1H), 5,0 (s,

1H), 4,5 (m, 4H), 4,0 (m, 6H), 1,3 (m, 3H). Op.: 157°C.
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119. példa

(119) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), &: 7,29-7,24 (m, 2H), 6,73 (vall, 1H), 4,96 (vall, 1H), 4,58
(t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,08-3,83 (m, 9H). Op.: 182°C.

120. példa

(120) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), 8: 7,52 (s, 4H), 6,81 (széles s, 1H), 4,91 (vall, 1H),4,49 (t,
J =7,8 Hz, 2H), 4,13-3,82 (m, 9H). Op.: 153°C.

121. példa

(121) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,5 (s, 4H), 6,7 (s, 1H), 4,9 (s, 1H), 4,5 (m, 4H), 4,0 (m,
6H), 1,3 (t, J = 6,8 Hz, 3H). Op.: 168°C.

122. példa

(122) képletii vegytilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,54 (s, 4H), 6,7 (s, 1H), 4,9 (m, 1H), 4,4 (m, 4H), 4,0
(m, 6H), 1,7 (m, 2H), 0,95 (t, J = 7,4 Hz, 3H). Op.: 176°C.

123. példa

(123) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCly), : 7,52 (s, 4H), 7,26 (széles s, 1H), 4,96-4,77 (m, 3H), 4,50
(t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,15-3,80 (m, 6H). Op.: 181°C.

124. péida

(124) képletii vegytilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCly), &: 9,2-8,9 (m, 1H), 7,5 (s, 4H), 5,0-4,8 (m, 1H), 4,6-4,4 (m,

4H), 4,2-3,5 (m, 8H). Op.: 141°C.



102

125. példa

(125) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), 5: 7,54 (s, 4H), 6,81 (széles t, 1H), 4,91 (m, 1H), 4,67-4,58
(m, 2H),4,50 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,13 -3,82 (m, 6H), 3,68-3,63 (m, 2H), 3,38 (s, 3H).
Op.: 149°C.
126. példa

(126) képletii vegylilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,55 (s, 4H), 7,26 (s, 2H), 6,7 (s, 1H), 5,93 (m, 1H), 5,29
(m, 2H), 4,9 (m, 3H), 4,5 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,0 (m, 6H). Op.: 150°C.

127. példa

(127) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 7,54 (s, 4H), 6,57 (s, 1H), 5,5 (m, 1H), 4,92 (m, 1H), 4,5
(t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,0 (m, 6H), 1,31 (dd, J = 10,2 Hz és 13,8 Hz, 6H). Op.: 140°C.

128. példa

(128) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,72 (d, J = 9,2 Hz, 2H), 7,31-7,01 (m, 4H), 6,77 (széles
s, 1H), 4,97-4,96 (m, 1H), 4,19-3,91 (m, 7H). Op.: 141°C.
129. példa

(129) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 7,73 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 7,56 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 7,31-
7,01 (m, 4H), 6,70 (széles s, 1H), 4,97 (m, 1H), 4,55-4,44 (q, J = 6,8 Hz, 2H), 4,19-
3,92 (m, 4H), 1,32 (t, J = 7,0 Hz, 3H). Op.: 147°C.

130. példa
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(130) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCL), &: 2,8 (s, 3H), 4,8 (t, 1H), 3,6 (m, 8H), 6,8 (t, 1H), 7.2 (d,
1H), 7,5 (dd, 1H). Op.: 218°C.

131. példa

(131) képleti veqgyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), 8: 1,5 (s, 3H), 2,9 (s, 3H), 3,6 (t, 2H), 4,9 (m, 1H), 6,8 (m,
1H), 7,8 (d, 2H). Op.: 209°C.

132. példa

(132) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl,), 6: 9,5 (széles s, 1H), 7,4 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 6,6 (d, J = 8,8
Hz, 2H), 4,90-4,80 (m,1H), 4,7 (s, 2H), 4,2-3,4 (m, 9H), 2,9 (s, 3H). Op.: 205°C.

133. példa

(133) képleti vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), &: 7,5 (m, 2H), 7,1 (m, 1H), 6,9 (s, 1H), 4,9 (m, 1H), 3,8
(m, 9H), 3,4 (t, J = 8,8 Hz, 2H), 2,9 (s, 3H). Op.: 146°C.

134. péida

(134) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl,), 5: 7,6-7,2 (m, 9H), 6,7 (széles t, 1H), 5,04-4.8 (m, 1H), 4,5
(s, 2H), 4,2-3,6 (m, 9H), 3,4 (t, J = 8,8 Hz, 2H). Op.: 170°C.

135. példa

(135) képletii vegytilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), 8: 7,6-7,2 (m, 9H), 6,7 (széles t, 1H), 5,0-4,8 (m, 1H), 4,6-

4,4 (m, 4H), 4,2-3,6 (m, 6H), 3,7 (t, J = 8,3 Hz, 2H), 1,3 (t, J = 6,8 Hz, 3H). Op.: 160°C.
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136. példa

(136) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCL), 5: 9,5 (m, 1H), 7.6 (m, 4H), 7,4 (m, 3H), 7,0 (m, 1H), 4.9
(m, 1H), 4,2 (m, 1H), 3,8-4,0 (m, 7H), 3,3 (s, 3H). Op.: 174°C.

137. példa

(137) képletii vegytlet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), 8:9,5 (m, 1H), 7.6 (m, 4H), 7,3 (m, 3H), 7.1 (t, 1H), 4,8 (m,
1H), 4,4 (m, 2H), 4,2 (m, 1H), 3,7-4,1 (m, 5H), 3,5 (m,2H), 1,2 (t, 3H). Op.: 195°C.

138. példa

(138) képletii veqgyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 7,5 (m, 4H), 7,0 (m, 4H), 4,9 (m, 1H), 4,0 (11H). Op.:

208°C.

139. péida

(139) képleti vegylilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl), &: 7,6 (m, 4H), 7,0-7,2 (m, 3H), 4,9 (m, 2H), 4,5 (m, 2H),
4,0 (m, 8H), 1,3 (t, 3H). Op.: 215°C.

140. példa

(140) képletii veqgyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl), 5: 7,5 (m, 4H),7,0 (m, 3H), 5,5 (m, 1H), 4,9 (m, 1H), 4,0
(m, 8H), 1,3 (t, 6H). Op.: 220°C.

141. példa

(141) képletii vegyllet

"H-NMR (200 MHz, CDCl;), 3: 9,60-9,40 (m, 1H),7,57 (s, 4H), 5,00-4,75 (m, 1H), 4,44-

3,40 (m, 12H), 2,16 (s, 6H). Op.: 161°C.
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142. példa

(142) képleti vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl,), $:7,40 (dd, J = 17,6 Hz, 2,4 Hz, 1H), 7,24 (d, J = 9,7 Hz,
2H), 7,04 (d, J = 8,8 Hz, 1H), 6,89 (d, J = 8,8 Hz, 2H), 6,78 (széles t, 1H), 6,58-6,49
(m, 1H), 5,00-4,80 (m, 1H), 4,75 (s, 2H), 4,54 (s, 2H), 4,20-3,60 (m, 9H), 3,81 (s, 3H).
Op.: 158°C.
143. példa

(143) képleti vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), 5: 9,50-9,35 (m,1 H), 7,60-6,60 (m, 8H), 5,50-5,30 (m,
1H), 4,95-4,70 (m, 1H), 4,74 (s, 2H), 4,55 (s, 2H), 4,20-3,25 (m, 6H), 1,40-1,10 (széles
d, 6H). Op.: 192°C.

144. példa

(144) képletii vegyllet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), 8: 9,55-9,35 (m, 1H), 7,45 (d, J = 18,1 Hz, 1H), 7,15 (d,
J = 8,8 Hz, 1H), 6,90-6,80 (m, 1H), 6,09 (t, J = 6,8 Hz, 1H), 4,87 (s, 2H), 4,90-4,75 (m,
1H), 4,71 (d, J = 6,8 Hz, 2H), 4,20-3,10 (m, 9H). Op.: 184°C.

J) Altalanos eljdras a 12. abran bemutatott atalakitashoz, ahol Ar jelentése helyette-
sitett vagy helyettesitetlen fenilgytra.

360 mg (7,5 mmdl) natrium-hidridet hozzaadunk 300 mg (0,75 mmdl) kiindulasi
anyag 30 ml vizmentes tetrahidrofuranban keszult oldatdhoz, és a kapott szuszpenziot
szobah6mérsékleten kevertetjik egy €éjszakan at. A reakciokeveréket 150 ml etil-
-acetattal meghigitjuk, vizzel, soéoldattal mossuk és szaritjuk. A beparlas utan kapott
maradékot szilikagéloszlopon atengedve, hozzajutunk 150 mg (54 %) termékhez

szintelen szilard anyag alakjaban.
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A 145. példa vegytiletet az J) altalanos eljaras szerint allitjuk el6.

145. példa

(145) képletii veqgyllet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), 5: 9,60-9,40 (m, 1H), 8,62 (s, 1H), 7,45 (d, J = 16,2 Hz,
1H), 7,16 (d, J = 8,6 Hz, 1H), 6,90-6,80 (m, 1H), 4,90-4,75 (m, 1H), 4,73 (s, 2H), 4,20-
3,40 (m, 9H). Op.: 223°C.

K) Altalanos eljaras a 13. abran bemutatott atalakitashoz, ahol Ar jelentése helyette-
sitett fenilgyiirii, és R® jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy aralkilcsoport.

1 egyenértéktomeg kiindulasi anyag vizmentes dimetil-formamidban készlilt,
0°C hémérsékletii oldatahoz argongaz alatt hozzaadunk 1,2 egyenértéktémeg natrium-
-hidridet, majd ezt kovetéen 1,2 egyenértektomeg megfelel6 alkil-halogenidet vagy
aralkil-halogenidet. A reakcidkeveréket 2-6 6ran at kevertetjik, a reakcio elérehaladtat
vékonyrétegkromatografiaval kévetve nyomon. Amint a kiindulasi anyag teljesen fel-
hasznaldodott, a.reakcidkeveréket etil-acetattal higitjuk, vizzel, sooldattal mossuk és
szaritjuk. A beparlas utan kapott maradékot szilikagéloszlopon atengedve, hozzajutunk
a kivant termékhez.

A 146-149. példak vegylleteit a K) altalanos eljaras szerint allitjuk elé.

146. példa

(146) képletii vegyilet

'"H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 5: 9,60-9,40 (m, 1H), 7,49 (dd, J = 15,6, 2,4 Hz, 1H),
7,18 (d, J = 9,1 Hz, 1H), 6,95-6,80 (m, 1H), 5,17 (s, 2H), 4,95-4,70 (m, 1H), 4,42 (s,
2H), 4,20-3,40 (m, 7H). Op.: 195°C.

147. példa

(147) képletii vegyiilet
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'"H-NMR (200 MHz, CDCls), 8: 7,46 (dd, J = 15,1, 2,4 Hz, 1H), 7,10 (d, J = 8,8 Hz, 1H),
6,77 (széles t, 1H), 6,65-6,56 (m, 1H), 4,97 (s, 2H), 4,97-4,80 (m, 1H), 4,84 (s, 2H),
4,20-3,55 (m, 9H), 3,37 (s, 3H). Op.: 160°C.

148. példa

(148) képleti vegylilet

"H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-de), 5: 9,95-9,25 (m, 1H), 7,55-7,25 (m, 6H), 7,45
(d, J = 15,4 Hz, 1H), 6,63-6,54 (m, 1H), 5,00-4,80 (m,1 H), 4,77 (s, 2H), 4,60 (s, 2H),
4,20-3,75 (m, 9H). Op.: 176°C.

149. példa

(149) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, CDCls), &: 7,50-7,20 (m, 6H), 7,04 (d, J = 8,6 Hz, 1H), 6,78 (széles
t, 1H), 6,568-6,49 (m, 1H), 5,00-4,35 (m, 7H), 4,20-3,60 (m, 6H), 1,31 (t, J = 7,0 Hz,
3H). Op.: 184°C.
L) Altaldnos eljdras a 14. dbran bemutatott atalakitashoz, ahol az altalanos képletek-
ben Ox jelentése két heteroatomot - ami lehet oxigén-, nitrogén- vagy kénatom - tar-
talmazo, =0 vagy =S képletii csoporttal helyettesitett, 6ttagu heterociklusos csoport,
mely kondenzalt lehet egy helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilgytrivel, Ar jelenté-
se helyettesitett vagy helyettesitetlen fenilgyiri, R’ jelentése hidrogénatom, 1-6 szén-
atomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, helyettesitett vagy helyettesitetlen aralkil-,
heteroaralkil-, 1-6 szénatomos alkilcsoport, és R’ jelentése hidrogénatom vagy
alkilcsoport, vagy az R’ és R” egyiitt egy 6t- vagy hattagu gylirlis szerkezetet alkot,
mely egy vagy két heteroatomot tartaimaz.

Az izotiocianat tetrahidrofuranban készilt, -10°C hémérséklet(i oldatan ammoé-

niagazt (vagy a megfelel6 amint) buborékoltatunk at 20 percen at. A reakciokeveréket
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szobah6mérsekleten kevertetjuk 1 6ran at, majd etil-acetattal meghigitjuk. A szerves
fazist kétszer vizzel, majd so6oldattal mossuk és szaritjuk. A beparlas utan kapott ma-
radékot szilikagéloszlopon atengedve, hozzajutunk a kivant termékhez.

A 150-163. példk vegyiileteit a L) altalanos eljaras szerint allitjuk el6.

150. példa

(150) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3), 8: 7,51 (s, 4H), 4,98-4,95 (m, 1H), 4,49 (t, J = 7,8 Hz, 2H),
4,17-3,88 (m, 8H), 3,71-3,69 (m, 3H), 1,93-1,78b (m, 4H). Op.: 159°C.

151. példa

(151) képletii veqgyiilet

'"H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 8: 7,63 (s, 1H), 7,57 (s, 4H), 4,94-4,91 (m, 1H), 4,44 (t
J = 7,4 Hz, 2H), 4,17-3,75 (m, 6H), 3,66-3,56 (q, J = 6,8 Hz, 4H), 1,07 (t, J = 6,8 Hz,
6H). Op.: 103°C.

152. példa

(152) képletii vegyiilet

'"H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), 8: 7,79 (széles s, 1H), 7,57 (s, 4H), 5,80-5,75 (m, 1H),
5,15-5,01 (m, 2H), 4,86 (m, 1H), 4,44 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,17-4,01 (m, 5H), 3,85 (m,
2H). Op.: 171°C.

153. példa

(153) képletii vegyililet

"H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), &: 8,05 (széles s, 1H), 7,86 (széles s, 1H), 7,57 (s, 4H),
7,25 (s, 5H), 4,88-4,84 (m, 1H), 4,67 (s, 2H), 4,44 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,16-4,01 (m,

3H), 3,89-3,86 (m, 3H). Op.: 181°C.
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154. példa

(154) képleti vegylilet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-de), 5: 8,00 (széles s, 1h), 7,80 (széles s, 1h), 7,57 (s, 4H),
7,19-7,15 (d, J = 8,4 Hz, 2H), 6,84-6,80 (d, J = 8,2 Hz, 2H), 4,86 (széles s, 1H), 4,57
(széles s, 2H), 4,44 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,08-4,01 (m, 3H), 3,88-3,85 (m, 3H), 3,70 (s,
3H). Op.: 169°C. |

155. péilda

(155) képletii vegylilet

"H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 5: 8,50-8,48 (d, J = 3,8 Hz, 1H), 8,16 (m, 2H), 7,69 (t, J
= 7,8 Hz, 1H), 7,57 (s, 4H), 7,26-7,22 (d, J = 7,8 Hz, 2H), 4,88 (m, 1H), 4,75 (széles s,
2H), 4,44 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,18-4,01 (m, 3H), 3,89-3,82 (m, 3H). Op.: 165°C.

156. példa

(156) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 5: 7,77 (széles s, 1H), 7,57 (s, 5H), 4,86 (m, 1H), 4,44
(t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,17-4,01 (m, 3H), 3,81-3,33 (m, 3H), 2,83 (széles s, 3H). Op.:
175°C.

157. példa

(157) képletii vegylilet

'H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 5: 7,86 (vall, 1H), 7,66 (vall, 1H), 7,57 (s, 4H), 4,78-
4,68 (m, 2H), 4,43 (t, J = 7,2 Hz, 2H), 4,12-4,01 (m, 3H), 3,83 (széles s, 3H), 3,46-3,33
(m, 4H). Op.: 161°C.

158. példa

(158) képletii vegyiilet
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"H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), &: 8,05 (vall, 1H), 7,57 (s, 4H), 4,95 (m, 1H), 4,43 (t, J =
7.2 Hz, 2H), 4,08-3,89 (m, 8H), 2,57 (s, 4H), 2,49 (s, 4H). Op.: 159°C.

159. példa

(159) képletii vegyiilet

"H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), 5: 12,06 (széles s, 1H), 10,76 (s, 1H), 8,14-8,11 (d, J =
5,0 Hz, 1H), 7,77 (t, J = 8,2 Hz, 1H), 7,52 (s, 4H), 7,17-7,13 (d, J = 3,2 Hz, 1H), 7,04 (t
J = 5,8 Hz, 1H), 5,05-5,03 (m, 1H), 4,43 (t, J = 7,4 Hz, 2H), 4,22 (t, J = 9,2 Hz, 1H),
4,07-3,84 (m, 5H). Op.: 189°C.

160. példa

(160) képletii vegyiilet

'H-NMR (200 MHz, CDCl3 + DMSO-dg), &: 8,07 (széles s, 1H), 7,62-7,40 (m, 2H), 7,16
(d, J = 7,8 Hz, 1H), 6,65 (széles s, 1H), 4,85 (széles s, 1H), 4,48 (t, J = 8,0 Hz, 2H),
4,04-3,96 (m, 6H). Op.: 178°C.

161. példa

(161) képletii veqgyiilet

'"H-NMR (200 MHz, CDCl; + DMSO-ds), 8: 7,68-7,19 (m, 5H), 4,92 (vall, 1H), 4,53 (t, J
= 7,8 Hz, 2H), 4,08-3,98 (m, 6H), 3,10 (s, 3H). Op.: 144°C.

162. példa

(162) képleti vegylilet

'"H-NMR (200 MHz, DMSO-dg), &: 8,10 (széles s, 1H), 7,35 (d, J = 8,4 Hz, 2H), 6,58
(széles s, 1H), 4,91-4,89 (m, 1H), 4,58 (t, J = 7,8 Hz, 2H), 4,54-3,87 (m, 6H). Op.:
92°C.

163. példa



111 .

(163) képletii vegylilet

"H-NMR (200 MHz, CDCly), §: 7,26 (s, 2H), 6,39 (vall, 2H), 4,93 (vall, 1H), 4,60 (t, J =
7,4 Hz, 2H), 4,21-3,93 (m, 6H), 2,99 (d, J = 4,8 Hz, 3H). Op.: 113°C.

164. példa
N1-{(5S)-3{3-Fluor-4-[3-benzil-4-ox0-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo0-1,3-oxa-zolan-

5-il-metil)-etil-tiokarbamat-hidroklorid (164) képletii veqyiilet

Az 141. példaban leirtak szerint kapott N1-((5S)-3-{3-fluor-4-[3-benzil-4-oxo-
-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil)-etil-tio-karbamatot metanolban
felvesszik és sOsavgazt buborékoltatunk at az oldaton 30 percen keresztil. Ezutan a
metanolt elparoljuk, a kapott maradékot dietil-éterrel kétszer mossuk, 100 %-os ho-
zammal hozzajutva a cim szerinti vegyulethez. Op.: 100°C (higroszképos).

'H-NMR (200 MHz, DMSO-ds), &: 10,60 (széles s, 1H), 9,85-9,65 (m, 1H), 7,58 (s, 4H),
5,00-4,65 (m, 3H), 4,44 (1, J = 7,6 Hz, 2H), 4,25-3,40 (m, 8H), 2,81 (s, 3H), 2,79 (s,

3H).
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. (1) altalanos képleti - ahol

R' jelentése halogénatom, azido-, tioalkohol-, izotiocianat, OR*, NHR* vagy N(R*),
altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése hidrogénatom vagy helyettesitetlen vagy
helyettesitett alabbi csoport: acil-, tioacil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-6 szén-
atomos cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-, 2-6 szénatomos
alkenil-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos
alkenil-oxi-tiokarbonil-, aril-oxi-tiokarbonil-csoport, -C(=0)C(=0)-alkil, -C(=0)-C(=0)-
aril, -C(=0)-C(=O)alkoxi, -C(=0)-C(=0)-aril-oxi, -(C=S)-S-alkil, -(C=S)-NH,,
-(C=)-NH-alkil, -C(=S)-N-alkil);, -C(=S)-NH-alkenil, (C=S)-(C=0)-alkoxi, -(C=S)-(C=0)-
-aril-oxi, -C(=S)-O-(C=0)-alkil, C(=S)-C(=S)-alkil, -C(=S)-C(=S)-aril altalanos képleti
csoport, tiomorfolinil-tiokarbonil- vagy pirrolidinil-tiokarbonil-csoport;

R? és R® jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR?® OR? altalanos
képletli csoport, melyen beliil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;

Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletii, illetve altalanos képletij
csoport, melyen beldl RP jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6

szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
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Y'  jelentése =0 vagy =S képletii csoport;

Y2 és Y° jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S képletii csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y2 és Y3, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gy(riis
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegylilet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté séja, gydgyaszati szempontbdl alkalmazhaté
szolvatja.

2. Az 1. igénypont szerinti vegyiilet, ahol R* jelentése halogénatom, hidroxi-,
amino-, monoalkil-amino-, dialkila-mino-, ciano-, nitro-, alkoxi-, aril-, hidroxi-aril-, piridil-,
hidroxi-alkil-, alkoxi-aril- vagy karboxilcsoport és ennek szarmazékai.

3. Az 1. igénypont szerinti vegyiilet, ahol R® jelentése halogénatom, hidroxil-,
pirrolidinil-tiokarbonil-, nitro-, amino-, alkoxi-, karboxil- vagy cianocsoport.

4. Az 1. igénypont szerinti vegyiilet, ahol az Y vagy Y*® csoporton lévé

szubsztituens hidroxil-, nitro-, ciano-, amino-, terc-butildimetil-szili-oxi (TBSO), halo-
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gén-, 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, aril-,
benzil-oxi-, acil-, karboxil- vagy acil-oxi-csoport.

5. Az 1. igénypont szerinti vegyiilet, ahol Y? és Y? altal képzett gyris szerkezet
helyettesitett vagy helyettesitetlen benzol-, piridin-, pirrolidin-, furan-, tiofén-, morfolin-,
piperazin- vagy pirrolgyurus szerkezet.

6. Az 1. igénypont szerinti alabbi (1) altalanos képletii vegyiilet:

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-
-2-0n,

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-
-2-0n,

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-tiazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-
-2-on,

(5R)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-
-oxazolan-2-on,

3-{2-fluor-4-[(5R)-5-hidoxi-metil-2-oxo-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-2,3-dihidrobenzo-
[d][1,3]oxazol-2-on,

3-{2-fluor-4-[(5R)-5-hidoxi-metil-2-oxo-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-6-metil-2, 3-di-
hidrobenzo[d][1,3]oxazol-2-on,

3-{2-fluor-4-[(5R)-5-hidoxi-metil-2-ox0-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-5-metil-2,3-di-
hidrobenzo[d][1,3]oxazol-2-on,

(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil)-1,3-
-oxazolan-2-on,

(5R)-3-[2-fluor-4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan-2-
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(5R)-3-[3,5-fluor-4-(2-oxo0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxazolan,
-2-on,

(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-3-on,

3-{4-[(5R)-5-hidroxi-metil-2-oxo-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-2,3-dihidrobenzo-
[d][1,3]-oxazol-2-0n,

(5R)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxa-
zolan-2-on,

(5R)-3-{3-fluor-4-[3-(4-metoxi-benzil)-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-5-hidroxi-
-metil-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxa-
zolan-2-on,

(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxazolan-
-2-on,

(5R)-5-hidroxi-metil-3-[4-(3-benzil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxazolan-
-2-0n,

(5R)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-3-fenil-1-imidazolidinil)-fenil]-5-hidroxi-metil-1,3-oxa-
zolan-2-on,

(5R)-3-{3-fluor-4-[3-(fluor-fenil)-2-oxo- 1-imidazolidinil]-fenil}-5-hidroxi-metil-
-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-azido-metil-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-

(5R)-azido-metil-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo- 1-imidazolidinil)-fenil}-1,3-oxa-
zolan-2-on,
3-{4-[(5R)-5-azido-metil-2-oxo-1,3-oxazolan-3-il}-2-fluor-fenil}-6-metil-2, 3-di-

hidro-benzo[d][1,3]oxazol-2-on,
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3-{4-[(5R)-5-azido-metil-2-oxo-1,3-0xazolan-3-il]-2-fluor-fenil}-5-metil-2,3-di-
hidrobenzo[d][1,3]oxazol-2-on,

(5R)-5-azido-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxa-
zolan-2-on,

(5R)-5-azido-metil-3-[2-fluor-4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-azido-metil-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-
-2-on,

(5R)-5-azido-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,

3-{4-[(5R)-5-azido-metil-2-ox0-1,2-oxazolan-3-il]-fenil}-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]-
oxazol-2-on,

(5R)-5-azido-metil-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo- 1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxa-
zolan-2-on,

(5R)-5-azido-metil-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolindil)-fenil}-1,3-oxazo-
lan-2-on,

(5R)-5-azido-metil-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo- 1-imidazolidinil]-
-fenil}-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-amino-metil-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-amino-metil-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxazo-
lan-2-on,

(5R)-5-amino-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-
-oxazolan-2-on,

(5R)-5-amino-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,

(5R)-5-amino-metil-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxa-

zolan-2-on,
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(5R)-5-amino-metil-3-[3-fluor-4-(3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-1,3-oxa-
zolan-2-on,
N-{(56S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metanamid,
N-{(56S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-metanamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-propanamid,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-butanamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-pentanamid,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-heptanamid,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-akrilamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-2,2,2-trifluor-acetamid,
etil-(56S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil-karbamoil-metanoat,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-

-metil}-acetamid,
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N1-{(56S)-2-ox0-3-[4-(2-tioxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-acetamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-tiazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(6S)-3-[3-fluor-4-(2-ox0-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-
-oxazolan-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(6-metil-2-oxo-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-
-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(5-metil-2-oxo0-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]Joxazol-3-il)-fenil]-
-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-propanamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil}-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-heptanamid,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-akrilamid,
N1-{(5S)-3-[2-fluor-4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(56S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-

-il-metil}-acetamid,
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N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-propanamid, |
N1-{(5S)-2-0x0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-acetamid,
N1-{(5S)-2-0x0-3-[4-(2-0x0-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[4-(3-benzil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-acetamid,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-acetamid,
N1-((5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-
-oxazolan-5-il-metil)-acetamid,
(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-1, 3-
-oxazolan-2-on,
(58)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-5-(3,3,3-trifluor-1-tioxo-propil-

-amino-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
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(6S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo- 1-imidazolidinil)-fenil]-5-( 1-tioxo-etil-amino-
-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
3-{2-fluor-4-[(5S)-2-ox0-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-1,3-oxazolan-3-il]-fenil}-
-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-2-on,
(56S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-
-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-
-1,3-oxazolan-2-on
(6S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-(1-tioxo-propil-amino-
-metil)-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-1,3-oxa-
zolan-2-on,
(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-
-1,3-oxazolan-2-on,
(58)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-5-(1-tioxo-etil-amino-metil)-
-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(56S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-me-
til}-metil-karbamat,
N1-{(56S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-karbamat,
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-karbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-

-metil-karbamat,
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N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-karbamat,
(5S)-5-metil-tioxi-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-
-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-metil-ditiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-etil-tiokabamat,
N1-{(56S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-trifluor-acetoxi-tiokarbamat,
(56S)-5-ciklohexil-oxi-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-
-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(2-tioxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-1-propil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolindil)-fenil}]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-tioxo-1-imidazolindil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-

-5-il-metil}-2-propil-tiokarbamat,
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N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil]-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolan-3-il)-3-trifluor-metil-fenil}-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-
-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-1-
-propil-tiokarbamat,
(56S)-5-[2,2,2-trifluor-etil-oxi-(tioxo )-metil-amino-metil]-3-[4-(2-oxo-1,3-o0xazolan-
3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(6S)-5-[2-hidroxi-etil-oxi-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-
-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-[2-metoxi-etil-oxi-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-
-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
N1-{(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-oxazolan-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-allil-
-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(2-0x0-1,3-0xazolin-3-il)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil}-2-
-propil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-2-ox0-3-[4-(2-ox0-2,3-dihodrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-1,3-

-oxazolan-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
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N1-{(5S)-2-0x0-3-[4-(2-0x0-2,3-dihidrobenzo[d][1,3]oxazol-3-il)-fenil]-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(56S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[4-(3-metil-4-ox0-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(56S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-
-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(56S)-3-[4-(3-benzil-2-ox0-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-meti-tiokarbamat,
N1-{(6S)-3-[4-(3-benzil-2-oxo-2-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-
-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-fenil-2-oxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil}-fenil}-2-oxo-1, 3-
-oxazolan-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil)-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-fluor-fenil)-2-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1, 3-

-oxazolan-5-il-metil)-2-propil-tiokarbamat,
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N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-metoxi-metil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxa-
zolan-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(6S)-3-{3-fluor-4-[3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil}-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil)-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{4-[4-oxo0-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil)-(N, N-
-dimetil-amino)-etil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-(4-metoxi-benzil)-4-oxo- 1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-
-1,3-oxazolin-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-benzil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil)-izopropil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[3-hidroxi-metil-4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-
-oxazolan-5-il-metil)-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-{3-fluor-4-[4-oxo-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil)-
-metil-tiokarbamat,
N1-{(5S)-3-[3-fluor-4-(3-metil-4-tioxo-1-imidazolidinil)-fenil]-2-oxo-1,3-oxazolan-
-5-il-metil}-metil-tiokarbamat,
(5S)-5-[(2S)-2-hidroxi-metil-azolan-1-il-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-ox0-1,3-
-oxazolan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-dietil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-
-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-allil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-

-1,3-oxazolan-2-on,
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(5S)-5-benzil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-oxo0-1,3-oxazolan-3-il )-fe-
nil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-[4-metoxi-benzil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil}-3-[4-(2-oxo-1,3-0xazo-
lan-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan,
(6S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-5-[2-piridil-metil-amino-(tioxo)-metil-
-amino-metil]-1,3-oxazolan-2-on,
(6S)-5-metil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil)-
-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-5-[2-hidroxi-etil-amino-(tioxo)-metil-amino-metil]-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-
-3-il)-fenil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil]-5-[1,4-tizinan-4-il-(tioxo )-metil-amino-
-metil]-1,3-oxazolan-2-on,
(5S)-3-[4-(2-ox0-1,3-0xazolan-3-il)-fenil}-5-[2-piridil-amino-(tioxo)-metil-amino-
-metil]-1,3-oxazolan-2-on,
(6S)-5-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-
-fenil}-1,3-oxazolan-2-on,
(56S)-3-[3-fluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenill-5-metil-amino-(tioxo)-metil-

-amino-metil-1,3-oxazolan-2-on,

(5S)-5-amino-(tioxo)-metil-amino-metil-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)
-fenil]-1,3-oxazolan-2-on, vagy séja,

(56S)-3-[3,5-difluor-4-(2-oxo-1,3-oxazolan-3-il)-fenil]-5-metil-amino-(tioxo)-metil-
-amino-metil-1,3-oxazolan-2-on,

N1-((5S)-3-{4-[4-ox0-1-imidazolidinil]-fenil}-2-oxo-1,3-oxazolan-5-il-metil)-(N,N-

-dimetil-amino)-etio-karokarbamat-hidroklorid
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~ vagy ezek soi.

7. Az 1. vagy 6. igénypont szerinti vegyulet, ahol a gyogyaszati szempontbdl al-
kalmazhaté sok litium-, natrium-, kalium-, kalcium-, magnézium-, vas-, réz-, cink-,
manganso; szerves bazissal, kiralis bazissal, természetes aminosavval, nem-
természetes aminosavval, helyettesitett aminosavval, guanidinnel, helyettesitett
guanidinnel;, ammoniaval, helyettesitett ammoniaval, aluminiummal képlett s6k vagy
savaddicios sok.

8. Eljaras az (l) altalanos képleti - ahol
R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése hidrogénatom;

R? és R® jelentése egymastél fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR® NR?® OR? altalanos
képletli csoport, melyen beliil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;

Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képleti, illetve altalanos képleti
csoport, melyen beliil R° jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

Y'  jelentése =0 vagy =S képletii csoport;

Y2 és Y? jelentése egymastdl fuggetlenil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képletli csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6

szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
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karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y? és Y°, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyutt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagl, aromas vagy nem-aromas gy(irlis
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegyulet, szarmazeékai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbol alkalmazhaté s6i vagy gyogyaszati szempontbél alkalmaz-
hat6 szolvatjai elGallitasara, mely abbdl all, hogy

(1) a (ll1) altalanos képleti - ahol valamennyi csoport a fentiekben meghatarozott -
vegyiiletet (IV) altalanos képletli - ahol L jelentése levalo csoport, R? és R® jelentése
azonos a korabbi meghatarozasokkal - vegyllettel reagaltatjuk, az (V) altalanos kép-
leti - ahol Y', Y%, Y°, R?, R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet
nyerve;

(i)  az (V) altalanos képleti vegyliletet redukaljuk a (V1) altalanos képleti - ahol Y',
Y?, Y?, R? R és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiiletet nyerve:;

(ii)  a (VI) altalanos képleti vegyiletet alkil-klor-formiattal reagaltatjuk, a (VII) altala-
nos képletii - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, Y', Y2, Y3, R% R® és Z
jelentése a fentiekben meghatérozotf - vegyluletet nyerve;

(iv) a (V) altalanos képleti vegylletet bazis jelenlétében (VIIl) altalanos képleti -
ahol Rz jelentése 1-3 szénatomos alkilcsoport - vegylilettel reagaltatjuk, az (1) altala-
nos képletd, ahol R’ jelentése hidroxilcsoport; Y', Y?, Y?, R?, R® és Z jelentése a fenti-

ekben meghatarozott - vegytuletet nyerve;
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(v) az (I) altalanos képletli vegyiiletet alkil-szulfonil-kloriddal vagy aril-szulfonil-
kloriddal reagaltatjuk, az (1) altalanos képletii vegyliletet nyerve, ahol R’ jelentése alkil-
szulfonil- vagy aril-szulfonil-csoport, amit natrium-aziddal reagaltatva, megkapjuk az (1)
altalanos képleti - ahol R jelentése azidocsoport; Y', Y?, Y3, R? R® és Z jelentése a
fentiekben meghatarozott - vegytiletet;
(vi) az (l) ltalanos képletii - ahol R’ jelentése azidocsoport - vegytiletet redukaljuk,
(1) altalanos képletii - ahol R jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen bellil
R* jelentése hidrogénatom; Y', Y2, Y3, R? R és Z jelentése a fentieckben meghataro-
zott - vegylletet nyerve.

9. Eljaras az (1) altalanos képletii - ahol
R’ jelentése hidroxilcsoport;
R? és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR? OR?® Altalanos
képletli csoport, melyen beliil R* jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képleti, illetve altalanos képletii
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
Y' jelentése =O vagy =S képletii csoport;
Y? és Y? jelentése egymastdl fiiggetlentil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képletii csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos

alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
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mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy
Y2 és Y, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gydir(is
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -
vegylilet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté soéi, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhato
szolvatjai eléallitasara, ami abbdl all, hogy
()  a (VI) altalanos képletii - ahol Y', Y2, Y*, R? R® és Z jelentése azonos a fenti
meghatarozasokkal - vegyiletet a (IX) altalanos képleti - ahol R' jelentése
hidroxilcsoport - vegyiilettel reagaltatjuk, a (X) altalanos képletli - ahol R' jelentése
hidroxilcsoport; Y', Y2, Y3, R?, R® és Z jelentése a fentiekben meghatarozott - vegyiile-
tet nyerve; és
(i) a (X) altalanos képleti vegyuletet alkalmas karbonilez6 szerrel karbonilezziik, az
(1) altalanos képletii - ahol R' jelentése hidroxilcsoport és Y', Y2, Y3, R? R® és Z je-
lentése a fentiekben meghatarozott - vegyulethez jutva.

10. Eljaras az (1) altalanos képleti - ahol
R' jelentése azidocsoport;
R? és R® jelentése egymastdl fliggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos

alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR? NR® OR? 4&ltalanos
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képletli csoport, melyen belill R* jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;

Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletd, illetve altalanos képletii
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

Y' jelentése =O vagy =S képletii csoport;

Y? és Y? jelentése egymastél fuggetlentil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képletl csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y? és Y, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyiiriis
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegyulet, szarmazekai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhatd soéi, gyégyaszati szempontbdl alkalmazhato

szolvatjai elballitasara, ami abbdl all, hogy
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(i)  a (VN) altalanos képletli - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; Y', Y?,
Y3, R?, R’ és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyiiletet (XI)
altalanos keépletli - ahol L jelentése levalo csoport - vegyiilettel reagaltatjuk, a (XI1) al-
talanos képletii - ahol R%, Y, Y2, Y°, R?, R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meg-
hatarozasokkal - vegyiiletet nyerve;
(i)  a fentiekben meghatarozott (XIl) altalanos képletli vegyiiletet (XlII) altalanos
képletii - ahol Y', Y2, Y?, R?, R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasok-
kal - vegyuletté alakitjuk; és
(i) a fentiekben meghatarozott (XIIl) altalanos képletli vegyiiletet szerves vagy
szervetlen aziddal reagaltatva, az (l) altalanos képleti - ahol R' jelentése
azidocsoport; Y', Y2, Y3, R?, R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasok-
kal - vegyuletté alakitjuk.

11. Eljaras az (l) altalanos képletii - ahol
R' jelentése azidocsoport;
R? és R’ jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR®, OR?® 4ltalanos
képletii csoport, melyen bellil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képleti, illetve &ltalanos képleti
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetien,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

Y'  jelentése =O vagy =S képletii csoport;



132

Y2 és Y? jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képletii csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y? és Y°, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gytir(is
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartaimaz -

vegyllet, szarmazekai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhatd soi, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhato
szolvatjai el6allitasara, ami abbdl all, hogy

(1) a (VIl) altalanos képletii - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; Y,
Y?, Y3, R? R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyiiletet
(XVI11) altalanos képletli - ahol L jelentése levald csoport - vegyiilettel reagaltatjuk, a
(XVIII) altalanos képletii - ahol R%, Y', Y2 Y3 R? R® és Z jelentése azonos a fentebb
tett meghatarozasokkal - vegytiletet nyerve;

(i) a fentiekben meghatarozott (XVIIl) altalanos képletli vegyiiletet szerves vagy
szervetlen aziddal reagaltatva, (1) altalanos képletii - ahol R’ jelentése azidocsoport;
Y' Y2 Y3, R, R} és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozott - vegyiiletté ala-

kitjuk.
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12. Eljaras az (l) altalanos képleti - ahol
R'  jelentése hidroxilcsoport;
R? és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR®, NR? OR? altalanos
képletli csoport, melyen belil R?* jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletd, illetve altalanos képletii
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetien,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport; |
\4 jelentése =0 vagy =S képletl csoport;
Y? és Y jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S képletl csoport vagy helyettesitetien vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy
Y? és Y3, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyutt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gy(iriis

szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -
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vegyllet, szarmazékai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhatd séi, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté
szolvatjai elballitasara, ami abbdl all, hogy
(i) a (V1) altalanos képletii - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; Y, Y?,
Y3, R%, R’ és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyiiletet (XIV)
altalanos képletli - ahol L jelentése levalé csoport - vegyiilettel reagaltatjuk, a (XV)
altalanos képletii - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; Y, Y2, Y3, R%, R® és
Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyiiletet nyerve;
(i)  a (XV) altalanos képletii vegyiilet acetonid részét hidrolizaljuk, a (XVI) altalanos
képletli - ahol R%, Y', Y2, Y3, R? R és Z jelentése azonos a fentebb tett meghataroza-
sokkal - vegyiletet nyerve; és
(i) a (XVI) altalanos képletii vegyiiletet bazissal vagy anélkil gytriivé zarjuk, meg-
kapva az (1) altalanos képletii - ahol R® jelentése hidroxilcsoport; Y', Y2, Y3, R?, R? és
Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegytiletet nyerve.

13. Eljaras az (1) altalanos képleti - ahol
R'  jelntése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése acetilcsoport;
R? és R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR*, NR?, OR® Altalanos
képletli csoport, melyen belll R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletii, illetve altalanos képleti
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6

szenatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
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Y’ jelentése =0 vagy =S képleti csoport;
Y? és Y? jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képleti csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy
Y2 és Y3, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagi, aromas vagy nem-aromas gydiriis
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -
vegyulet, szarmazékai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté soi, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté
szolvatjai el6allitasara, ami abbdl all, hogy
(i)  a (VN) altalanos képletii - ahol R° jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; Y, Y2,
Y3, R? R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegytletet a (XIX)
képletii vegylilettel reagaltatjuk, az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése NHR* alta-
lanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése acetilcsoport; Y', Y2, Y3, R?, R® és Z
jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegytiletet nyerve.

14. Eljaras az (l) altalanos képleti - ahol
R' jelentése NHR® altaldnos képletli csoport, melyben belil R* jelentése

formilcsoport;
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R? és R jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR? NR? OR? altalanos
képlet(i csoport, melyen bellil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;

Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képleti, illetve altalanos képlett’j
csoport, melyen beliil R° jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

A jelentése =0 vagy =S képletl csoport;

Y2 és Y3 jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képletlu csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y2 és Y3, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyris
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegyllet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,

gyogyaszati szempontbol alkalmazhato soéi, gyogyaszati szempontbol alkalmazhaté
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szolvatjai elballitasara, ami abbol all, hogy az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése
NHR? altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése hidrogénatom és Y, Y?, Y,
R? R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegylletet alkil-
formiattal formilezzuk.

15. Eljaras az (1) altalanos képleti - ahol
R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése -C(=0)-R*
altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-, 2-6 szénatomos alkenil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, aril-oxi-, 2-6
szénatomos alkenil-oxi-, aril-oxi-karbonil- vagy 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport;
R? és R’ jelentése egymastdl fiiggetlentil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR¥ NR? OR? Aaltalanos
képleti csoport, melyen beliil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képleti, illetve altalanos képleti
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
Y' jelentése =O vagy =S képletii csoport;
Y? és Y? jelentése egymastdl fiiggetlenil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S képletii csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6

szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
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karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy
Y? és Y?, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gydiris
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -
vegyllet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté séi, gydgyaszati szempontbdl alkalmazhato
szolvatjai eldallitasara, ami abbdl all, hogy az (1) altalanos képletii - ahol R’ jelentése
NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése hidrogénatom; Y', Y2, Y?,
R?, R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyiiletet
halogeniddel acetilezzik.

16. Eljaras az (I) altalanos képletii - ahol
R jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil
R* jelentése acetilcsoport;
R? és R’ jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR® NR? OR?® Aaltalanos
képletli csoport, melyen belil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képleti, illetve altalanos képleti
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6

szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
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4 jelentése =0 vagy =S képletl csoport;
Y2 és Y? jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S képletli csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy
Y? és Y°, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyutt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gydiriis
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -
vegyllet, szarmazékai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbol alkalmazhaté séi, gydgyaszati szempontbdl alkalmazhato
szolvatjai el6allitasara, ami abbol all, hogy az (1) altalanos képletii - ahol R jelentése
azidocsoport; Y', Y?, Y?, R?, R? és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasok-
kal - vegyuletet tioecetsavval reagaltatjuk.

17. Eljaras az (1) altalanos képletli - ahol
R' jelentése NHR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése -C(=S)-R*
altalanos képletii csoport, ahol R* jelenétse 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6
szenatomos  alkilcsoport, -C(=0)-(1-6 szénatomos)aloxi-, -C(=0)-aril-oxi-, -C(=S)-

-(1-6 szénatomos)alkil- vagy -C(=S)-aril altalanos képletl csoport;
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R? és R? jelentése egymastol fiiggetlendil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR® OR? A&ltalanos
képletii csoport, melyen bellil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;

4 jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletii, illetve altalanos képletii
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

Y? jelentése =0 vagy =S képletii csoport;

Y? és Y° jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S képletl csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y? és Y°, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gytiriis
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegyllet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,

gyogyaszati szempontbdl alkalmazhatd séi, gydgyaszati szempontbdl alkalmazhaté
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szolvatjai elallitasara, ami abbdl all, hogy az (1) altaldnos képleti - ahol R jelentése
NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése -C(=0)-R* altalanos kép-
let(i csoport, ahol R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos
alkilcsoport, -(=0)-(1-6 szénatomos)alkoxi, -C(=0O)-aril-oxi, -C(=S)-(1-6 szénato-
mos)alkil- vagy -C(=S)-aril altalanos képletii csoport; Y', Y2 Y3 R? R® és Z jelentése
azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyiiletet 2,4-bisz(metoxi-fenil)-1,3-ditia-
2,4-difoszfetan-2,4-diszulfiddal (Lawesson reagens) reagaltatjuk.

18. Eljaras az (1) altalanos képlet(i - ahol
R'  jelentése NHR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése -C(=S)-SR*
altalanos képleti csoport, ahol R* jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport;
R? és R’ jelentése egymastol fiiggetlenil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR? NR?, OR® altalanos
képletli csoport, melyen beliil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletd, illetve altalanos képletii
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
\4 jelentése =0 vagy =S képletii csoport;
Y2 és Y? jelentése egymastdl fiiggetlendl hidrogen-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S keépletli csoport vagy helyettesitetien vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-

mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
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szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy
Y2 és Y°, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyiir(is
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -
vegyulet, szarmazékai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbol alkalmazhaté soéi, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhato
szolvatjai el6allitasara, ami abbal all, hogy az (l)altalanos képletii - ahol R' jelentése
NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése hidrogénatom; Y', Y2, Y3,
R? R® és Z jelentése azonos a fentebb tett meghatarozasokkal - vegyuletet szén-
diszulfiddal, megfelel6 alkil-halogeniddel és egy bazissal, ami lehet trietil-amin,
diizopropil-etil-amin, kalium-karbonat, natrium-hidrid vagy kalium-terc-butoxid, reagal-
tatjuk.

19. Eljaras az (I) altalanos képletii - ahol
R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport, melyen beliil R* jelentése -C(=S)-
OR* altalanos képletli csoport, ahol R*® jelenétse 1-6 szénatomos alkil-, 3-6 szén-
atomos cikloalkilcsoport, fluoratommal helyettesitett -C(=0)-(1-6 szénatomos)al-
kilcsoport, aril-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6
szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil- vagy 2-6 szénatomos alkenilcsoport;
R? és R’ jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos

alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR? OR?® Altalanos
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képletii csoport, melyen belill R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6
szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;

Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képletii, illetve altalanos képleti
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

\4 jelentése =0 vagy =S képletl csoport;

Y? és Y° jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =0, =S képletii csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szenatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y? és Y°, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetien, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyiir(is
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegyllet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyoégyaszati szempontbdl alkalmazhatd séi, gyogyaszati szempontbdl alkalmazhato

szolvatjai el6allitasara, ami abbdl all, hogy
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(i) az (l) altalanos képletii - ahol R' jelentése NHR* altalanos képletii csoport,
melyen belill R* jelentése hidrogénatom; Y', Y2, Y3, R? R® és Z jelentése azonos a
fentebb tett meghatarozasokkal - vegylletet tiofoszgénnel reagaltatva (1) altalanos
képletii - ahol R' jelentése izotiocianat-csoport és az 6sszes tébbi jeldlés a fentiekben
meghatarozott - vegyuletté alakitjuk; és
(i) az (I) altalanos képletii vegyiiletet, ahol R' jelentése izotiocianat-csoport - ve-
gyiiletet alkohollal reagaltatva, (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése NHR* altalanos
képleti csoport, melyen beliil R* jelentése -C(=S)-OR*® altalanos képletii csoport, ahol
R* jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, fluoratommal
helyettesitett -(C=0)-(1-6 szénatomos)alkil altalanos képletd, aril-, halogénezett, 1-6
szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szén-
atomos)alkil- vagy 2-6 szénatomos alkenilcsoport és az 6sszes tébbi jellés a fentiek-
ben meghatarozott - vegyiletté alakitjuk.

20. Eljaras az (l) altalanos képleti - ahol

R'  jelentése NHR® altalanos képletii csoport, melyben beliil R* jelentése -C(=S)-
N(R'R") altalanos kepletli csoport, ahol R’ jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, helyettesitett vagy helyettesitetlen aralkil-, heteroaral-
kil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-csoport; R” jelentése hidrogénatom vagy 1-6 szén-
atomos alkilcsoport; vagy R’ és R” egyutt egy 5- vagy 6 tagu gylris szerkezetet ké-
peznek, mely 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz;
R? és R’ jelentése egymastdl fiiggetlendl hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR® NR? OR? A&ltalanos
képleti csoport, melyen belil R* jelentése helyettesitett vagy helyettesitetien, 1-6

szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport;
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Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH vagy NR® képlet, illetve altalanos képletii
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen,
1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;

Y! jelentése =0 vagy =S képletii csoport;

Y2 és Y° jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, for-
mil-, hidroxil-, amino-, =O, =S képletl csoport vagy helyettesitetlen vagy helyettesitett
alabbi csoport: 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénato-
mos)alkil, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6
szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos
monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-
-csoport; vagy

Y? és Y, amikor szomszédos szénatomokon helyezkedik el, egyiitt alkothatnak egy
helyettesitett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu, aromas vagy nem-aromas gyiir(is
szerkezetet, mely adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmaz -

vegyulet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorijai,
gydégyaszati szempontbdl alkalmazhatd séi, gydgyaszati szempontbdl alkalmazhato
szolvatjai elGallitasara, ami abbol all, hogy az (1) altalanos képletii - ahol R jelentése
izotiocianat-csoport és az dsszes tobbi jeldlés jelentése a fentiekben meghatarozott -

vegyuletet ammaodniagazzal vagy aminnal reagaltatjuk.
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21.  (VH) altalanos képletii, uj kdztesanyag, ahol a (VII) altalanos képletben R®
jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; R? és R* egymastdl fliggetlenil hidrogén-, halo-
génatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-,
SR? NR® OR?® altalanos képletli csoport, melyeken beliil R* jelentése helyettesitett
vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos
alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH képletii vagy NR® &ltalanos képleti
csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-
6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, aril-,  aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-
-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport:;
Y! jelentése =O vagy =S képletii csoport; Y? és Y jelentése egymastol fuggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =O, =S képleti
csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szénatomos
hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-
-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szén-
atomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénato-
mos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)al-kil-, 1-6 szénatomos
amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-
-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, hete-
rociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és Y* ha szomszédos szénatomon helyez-
kednek el, egyutt alkothatnak helyettesitett vagy helyettesitetlen,
S5- vagy 6 tagu aromas vagy nem-aromas gyiiriis szerkezetet, adott esetben egy vagy

két heteroatomot tartalmazva.
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22. Eljaras a 21. igénypont szerinti (VIl) altalanos képletii - ahol Y',Y?, Y3, R¢,
R?, R® és Z jelentése azonos a 21. igénypontban tett meghatarozasokkal - vegyiilet
eléallitasara, ami abbdl all, hogy
(i)  a(IN) altalanos képletii - ahol Y',Y? Y* és Z jelentése a 21. igénypontban meg-
hatarozott - vegyiiletet (IV) altalanos képletii -ahol L jelentése levalé csoport; R? és R®
jelentése a 21. igénypontban meghatarozott - vegyiilettel reagaltatjuk, az (V) altalanos
képletli - ahol Y', Y2, Y3, R?, R® és Z jelentése a 21. igénypontban meghatarozott - ve-
gyuletet nyerve;
(i) az (V) altalanos képletii vegyiiletet (V1) altalanos képletii - ahol Y', Y?, Y3, R2, R®
és Z jelentése a 21. igénypontban meghatarozott - vegyliletté redukaljuk;
(i) a (VI) altalanos képletl vegyiiletet alkil-klor-formiattal reagaltatjuk, a (VII) alta-
lanos képletli - ahol R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, Y', Y2, Y3, R?, R® és 7
jelentése a 21. igénypontban meghatarozott - vegyiiletet nyerve.

23. (VI) altalanos képleti, uj kbztesanyag, ahol a (VI) altalanos képletben R? és
R® jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-,
halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR®, NR? OR? altalanos képleti
csoport, melyeken belill R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénato-
mos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigén-
atom, =CH képletii vagy NR" altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hid-
rogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos
alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-
oxi-karbonil-csoport; Y jelentése =O vagy =S képletii csoport; Y2 és Y jelentése egy-

mastol fuggetlenal hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hid-roxil-,
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aminocsoport, =0, =S képletl csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szén-
atomos alkil-,1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénato-
mos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-,
aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos  alkil-karbonil-oxi-(1-6
szénatomos)al-kil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-,
di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-,
aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és
Y3, ha szomszédos szénatomon helyezkednek el, egyitt alkothatnak helyettesitett
vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagi aromas vagy nem-aromas gyliriis szerkezetet,
adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmazva.

24. Eljaras a 23. igénypont szerinti (V) altalanos képleti - ahol Y', Y?, Y3, R?,
R> és Z jelentése a 23. igénypontban meghatarozott - vegyiilet el6allitasara, mely ab-
bdl all, hogy
(i) a (Ill) altalanos képletii - ahol Y', Y2, Y? és Z jelentése a 23. igénypontban
meghatarozott - vegyiiletet (V) altalanos képletli - ahol L jelentése levalé csoport; R?
és R? jelentése a 23. igénypontban meghatarozott - vegyiilettel reagaltatjuk, az (V) al-
talanos képletti ahol Y'Y?, Y3, R?, R® és Z jelentése a 23. igénypontban meghataro-
zott - vegyuletet nyerve;
(i) az (V) altalanos képletii vegyiiletet (V1) altalanos képletii - ahol Y', Y2, Y3, R?,
R3 és Z jelentése a 23. igénypontban meghatarozott - vegyiiletté redukaljuk.

25. (X) altalanos képletii, Uj kdztesanyag, ahol a (X) altalanos képletben R’ je-
lentése halogénatom, azido-, tialkohol-, izotiocianat-csoport, OR*, NHR* vagy N(R*),

altalanos képletii csoport, ahol R* jelentése hidrogénatom vagy helyettesitett vagy he-
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lyettesitetlen acil-, tioacil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-6 szénatomos
cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-
karbonil-, aril-oxi-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos
alkenil-oxi-tiokarbonil-, aril-oxi-tiokarbonil-csoport, -C(=0)-C(=0)-alkil, -C(=0)-C(=0)-
-aril, -C(=0)-C(=0)-alkoxi, -C(=0)-C(=O)-aril-oxi, -(C=S)-S-alkil, -(C=S)-NH,,
-(C=S)-NH-alkil, -(C=S)-N-(alkil);, -(C=S)-NH-alkil, (C=S)-(C=0)-alkoxi,
(C=S)-(C=0)-aril-oxi, -C(=S)-O-(C=0)-alkil, -C(=S)-C(=S)-alkil, -C(=S)-C(=S)-aril alta-
lanos képleti csoport, tiomorfolinil-tiokarbonil- vagy pirrolidinil-tiokarbonil-csoport; R?
és R® jelentése egymastdl fiiggetlenil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos  alkil-,
halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, cia-no-, nitro-, SR®, NR? OR?® altalanos képletii
csoport, melyeken belll R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénato-
mos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigén-
atom, =CH képleti vagy NR® &ltalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hid-
rogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos
alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-
oxi-karbonil-csoport; Y jelentése =O vagy =S képletii csoport; Y? és Y? jelentése egy-
mastol fuggetlenidl hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hid-roxil-,
aminocsoport, =0, =S képletl csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szén-
atomos alkil-,1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénato-
mos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-,
aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos  alkil-karbonil-oxi-(1-6

szénatomos)al-kil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-,
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di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-,
aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és
Y3, ha szomszédos szénatomon helyezkednek el, egyiitt alkothatnak helyettesitett
vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu aromas vagy nem-aromas gyurls szerkezetet,
adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmazva.

26. Eljaras a 25. igénypont szerinti (X) altalanos képletii - ahol R', Y', Y2, Y3,
R? R’ és Z jelentése a 25. igénypontban meghatarozott - vegyiilet eléallitasara, mely
abbdl all, hogy
(i)  a (Il) altalanos képletii - ahol Y, Y?, Y° és Z jelentése a 25. igénypontban
meghatarozott - vegyiiletet (IV) altalanos képletl - ahol L levalo csoport; R? és R? je-
lentése a 25. igénypontban meghatarozott - vegyiilettel reagaltatiuk, az (V) altalanos
képleti - ahol Y', Y?, Y3, R? R® és Z jelentése a 25. igénypontban meghatarozott -
vegyluletet nyerve;

(i) az (V) altalanos képletii vegyiiletet (V1) altalanos képletii - ahol Y', Y2, Y3, R?
R> és Z jelentése a 25. igénypontban meghatarozott - vegyiiletté redukaljuk; és

(i) a (VI) altalanos képletli vegytiletet (IX) altalanos képletii - ahol R’ jelentése a
25. igénypontban meghatarozott - vegyulettel reagaltatjuk.

27. (XVI) altalanos képleti, uj kéztesanyag, ahol a (XVI) altalanos képletben R°®
jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; R? és R® jelentése gymastdl fiiggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, cia-
no-, nitro-, SR? NR® OR? altalanos képletli csoport, melyeken beliil R? jelentése he-
lyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szén-
atomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH képletii vagy NR® altalanos

képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyette-
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sitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-,
1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-
karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport; Y' jelentése
=0 vagy =S képletii csoport; Y? és Y jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogén-, halo-
génatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =O, =S képleti csoport, he-
lyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szénatomos hidroxi-alkil-,
1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-,
karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-,
1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6
szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos
vagy heterocikloalkil-csoport;

Y? és Y, ha szomszédos szénatomon helyezkednek el, egyiitt alkothatnak helyettesi-
tett vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagi aromas vagy nem-aromas gy(riis szerkezetet,
adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmazva.

28. Eljaras a (XVI) altalanos képletii képletii - ahol R%, Y', Y2, Y3, R?, R® és Z
jelentése a 27 igénypontban meghatarozott - vegyilet el6allitasara, mely abbdl all,
hogy
(i)  a(VIl) altalanos képlet(i - ahol RS, Y', Y? Y? R? R®és Z jelentése a 27. igény-
pontban meghatarozott - vegyiletet (XIV) altalanos képletl - ahol L jelentése levald
csoport - vegylilettel reagaltatjuk, a (XV) altalanos képletii - ahol R°, Y', Y2, Y3, R},

R> és Z jelentése a 27. igénypontban meghatarozott - vegyiiletet nyerve;
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(i)  a (XV) altalanos képleti vegyiilet acetonid részét a szokasos modszerek alkal-
mazasaval hidrolizaljuk, a (XVI) altalanos képletii - ahol R%, Y', Y?, Y3, R? R® és Z je-
lentése a 27. igénypontban meghatarozott - vegyuletet nyerve.

29. (XVIII) altalanos képleti, Uj koztesanyag, ahol a (XVIII) altalanos képlet-
ben R® jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport; R? és R® jelentése egymastdl fugget-
lendl hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos
alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR? OR?® altalanos képletli csoport, melyeken beliil R? je-
lentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkil- vagy halogénezett,
1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH képletii vagy NR®
altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy
helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos
cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-
karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport;
Y' jelentése =0 vagy =S képletii csoport; Y? és Y? jelentése egymastdl fiiggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-, aminocsoport, =O, =S képletii
csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-,1-6 szénatomos
hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-
-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-, 1-6 szén-
atomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, aril-karbonil-amino-(1-6 szénato-
mos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos
amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-, di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-
-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-, aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, hete-
rociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y2 és Y*, ha szomszédos szénatomon helyez-

kednek el, egyutt alkothatnak helyettesitett vagy helyettesitetlen,
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5- vagy 6 tagu aromas vagy nem-aromas gyirls szerkezetet, adott esetben egy vagy
két heteroatomot tartalmazva.

30. Eljaras a 29. igénypont szerinti (XVII) altalanos képleti vegyiilet - ahol R°,
Y' Y2 Y3 R? R és Z jelentése a 29. igénypontban meghatarozott - vegyiilet eléallita-
sara, mely abbdl all, hogy a (VIl) altalanos képletii - ahol R®, Y', Y2, Y’ REL R ésZ
jelentése a 29. igénypontban meghatarozott - vegyuletet (XVII) altalanos képletli -
ahol L jelentése leval6é csoport - vegytulettel reagaltatjuk, (XVIIl) altalanos képleti -
ahol R®, Y', Y2 Y3, R? R? és Z jelentése a 29. igénypontban meghatarozott - vegyii-
letet nyerve.

31. Az 1. igénypont szerinti (1) altalanos képletli vegyiiletet és gydgyaszati
szempontbdl alkalmazhaté vivéanyagot, kdzeganyagot, kétéanyagot vagy oldoszert
tartalmazé gyégyszerkészitmeény.

32. A 31. igénypont szerinti gyogyszerkészitmény, mely tabletta, kapszula, por,
szirup, oldat vagy szuszpenzi6 alakjaban van.

33. Eljaras bakterialis fertézés kezelésére, ami abbdl all, hogy a raszorul6 be-
tegnek az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletl vegyiletet adjuk be.

34. Eljaras bakteraialis fert6zés kezelésére, ami abbdl all, hogy a raszorulé be-
tegnek a 31. és 32. igénypont szerinti gyogyszerkészitményt adjuk be.

35. A 6. igénypont szerinti vegyuletet és gyogyaszati szempontbdl alkalmazhatd
vivbanyagot, kozeganyagot, kotéanyagot vagy olddészert tartalmazé gydgyszerkészit-
mény.

36. A 35. igénypont szerinti gydgyszerkészitmény, mely tabletta, kapszula, por,

szirup, oldat vagy szuszpenzié6 alakjaban van.
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37. Eljaras bakterialis fert6zés kezelésére, ami abbdl all, hogy a raszoruld be-
tegnek a 6. igénypont szerinti vegyuletet adjuk be.

38. Eljaras a bakterialis fert6zés kezelésére, ami abbdl all, hogy a raszorulé be-
tegnek a 35. és 36. igénypont szerinti gyogyszerkeszitményt adjuk be.

39. Eljaras az (1) altalanos képletii - ahol Z jelentése NR® altalanos képletii
csoport, melyen belill R® jelentése hidrogénatom; Y' jelentése =O képletii csoport;Y?
és Y® jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogénatom; R’ jelentése halogénatom, az-
ido-, izotiocianat-, tioalkoholcsoport, OR*, NHR* vagy N(R*), altalanos képletii csoport,
melyen belil R* jelentése hidrogénatom vagy helyettesitett vagy helyettesitetlen acil-,
tioacil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-6 szénatomos cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6
szénatomos alkenil-oxi-karbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-karbonil-, aril-oxi-karbonil-,
1-6 szénatomos alkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-tiokarbonil-, aril-oxi-
-tiokarbonil-csoport, -C(=0)-C(=0)-alkil, -C(=0)-C(=0O)-aril, -C(=0)-C(=0)-alkoxi,
-C(=0)-C(=0O)-aril-oxi, -C(=S)-S-alkil, -C(=S)-NH,, -C(=S)-NH-alkil, -C(=S)-N-(alkil),,
-C(=S)-NH-alkenil, -(C=S)-(C=0)-alkoxi, -(C=S)-(C=0)-aril-oxi, -C(=S)-O-(C=0)-alkil,
-C(=S)-C(=S)-alkil, -C(=S)-C(=S)-aril, altalanos képleti csoport, tiomorfolinil-tioikarbo-
nil- vagy pirrolidinil-tiokarbonil-csoport; R? és R® egymastdl fiiggetleniil hidrogén-, ha-
logénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-,
nitrocsoport, SR?, NR? OR? altalanos képleti csoport, melyeken beliil R? jelentése
helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy halogénezett, 1-6
szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom, =CH képleti vagy NR® Altala-
nos képletii csoport, ahol R® jelentése hidrogénatom, helyettesitett vagy helyettesitet-
len, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6

szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-, aril-
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-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-oxi-karbonil-csoport - vegyiilet,
szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai, gyogyaszati
szempontbdl alkalmazhaté so6i vagy gydgyaszati szempontbdl alkalmazhaté szolvatjai
el6allitasara, ami abbol all, hogy az (1) altalanos képletii - ahol Z jelentése NR® altala-
nos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése az a-helyen hidroxilcsoporttal helyette-
sitett, 1-6 szénatomos alkilcsoport, Y' jelentése =O képletii csoport, Y2 és Y* jelentése
egymastol fuggetlendl hidrogénatom és az 6ssze tobbi jelélés a fentiekben meghataro-
zott - vegyliletet egy bazissal reagaltatjuk.

40. Eljaras az (1) altalanos képletli - ahol Z jelentése NR® altalanos képletii
csoport, melyen beldl R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos
alkil- vagy aralkilcsoport, Y jelentése =O képletii csoport; Y2 és Y? jelentése egymastdl
faiggetlenul hidrogénatom; R' jelentése halogénatom, azido-, izotiocianat-,
tioalkoholcsoport, OR*, NHR* vagy N(R*), altalanos képletl csoport, melyen beliil R*
jelentése vagy helyettesitett vagy helyettesitetlen acil-, tioacil-, 1-6 szénatomos alkoxi-
karbonil-, 3-6 szénatomos cikloalkoxi-tiokarbonil-, 2-6 szénatomos alkenil-oxi-karbonil-,
2-6 szénatomos alkenil-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-tiokarbonil-,
2-6 szénatomos alkenil-oxi-tiokarbonil-, aril-oxi-tiokarbonil-csoport, -C(=0)-C(=0)-alkil,
-C(=0)-C(=0)-aril, -C(=0)-C(=0)-alkoxi, -C(=0)-C(=0)-aril-oxi, -C(=S)-S-alkil,
-C(=S)-NH,, -C(=S)-NH-alkil, -C(=S)-N-(alkil),, -C(=S)-NH-alkenil, -(C=S)-(C=0)-alkoxi,
-(C=8)-(C=0)-aril-oxi, -C(=S)-O-(C=0)-alkil, -C(=S)-C(=S)-alkil, -C(=S)-C(=S)-aril, al-
talanos képletl csoport, tiomorfolinil-tiokarbonil- vagy pirrolidinil-tiokarbonil-csoport; R
és R® egymastol fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogé-
nezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitrocsoport, SR?, NR® OR? altalanos képletii

csoport, melyeken beliil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénato-
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mos alkilcsoport vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-,
oxigénatom, =CH képleti vagy NR® altalanos képletii csoport, ahol R® jelentése hidro-
génatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos
alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-
-oxi-karbonil-csoport - vegyilet, szarmazékai, analdgjai, tautomer alakjai,
sztereoizomerjei, polimorfjai, gyégyaszati szempontbél alkalmazhaté séi vagy gyogy-
aszati szempontbdl alkalmazhaté szolvatjai elballitasara, ami abbdl all, hogy az () al-
talanos képletii - ahol Z jelentése NR® &ltalanos képlet(i csoport, melyen beliil R® je-
lentése hidrogénatom, Y' jelentése =0 képletii csoport, Y? és Y? jelentése egymastol
figgetlenul hidrogénatom és az 0sszes tobbi jeldlés jelentése a fentiekben meghataro-
zott - vegyluletet bazissal és alkil-halogeniddel reagaltatjuk.

41. Az 1. igénypont szerinti vegyiilet, ahol az R* szubsztituense halogénatom,
hidroxil-, nitro-, amino-, alkoxi-, karboxil- vagy cianocsoport.

42. A 7. igénypont szerinti gyégyaszati szempontbdl alkalmazhaté sé, ahol a
szerves bazissal képzett sbknal a szerves bazist az alabbiak kozil valasztjuk ki: N,N'-
diacetil-etilén-diamin, betain, koffein, 2-dietil-amino-etanol, 2-dimetil-amino-etanol, N-
-etil-morfolin, N-etil-piperidin, glikamin, glikéz-amin, hidrabamin, izopropil-amin, metil-
-gliikamin, morfolin, piperazin, piperidin, prokain, purinok, teobromin, trietil-amin,
trimetil-amin, tripropil-amin, trometamin, dietanol-amin, meglumin, etilén-diamin, N,N'-
-difenil-etilén-diamin, N,N’-dibenzil-etilén-diamin, N-benzil-fenil-etil-amin, kolin, kolin-
-hidroxid, diciklohexil-amin, metformin, benzil-amin, fenil-etil-amin, dialkil-amin, trialkil-

-amin, tiamin, amino-piridin, amino-pirimidin, purin, spermidin.
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43. A 7. igénypont szerinti gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté s6, ahol a sét
képezb kirdlis bazist az alabbiak kozil valasztjuk ki: alkil-fenil-amin, glicinol, fenil-gli-
cinol.

44. A 7. igénypont szerinti gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté s, ahol a sét
képezé természetes aminosavat az alabbiak kozil valasztjuk ki: glicin, alanin, valin,
leucin, izoleucin, norleucin, tirozin, cisztin, cisztein, metionin, prolin, hidroxi-prolin,
hisztidin, ornitin, lizin, arginin, szerin, treonin, fenil-alanin.

45. A 7. igénypont szerinti gyogyaszati szempontbdl alkalmazhat6 sé, ahol a sét
képezé nem-természetes aminosavat az alabbiak kozul valasztjuk ki: D-izomerek,
guanidin, szubsztitualt guanidin, ahol a szubsztituens nitro-, amino-, alkilcsoport, pél-
daul metil-, etil-, propilcsoport és hasonld; alkenilcsoport, példaul etanil-, propenil-,
butenilcsoport és hasonld; alkinilcsoport, peldaul etinil-, propinilcsoport.

46. A 7. igénypont szerinti gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté sé, ahol az
addicios so szulfat, nitrat, foszfat, perklorat, borat, halogenid, acetat, tartarat, maleat,
citrat, szukcinat, palmoat, metanszulfonat, benzoat, szalicilat, hidroxi-naftoat,
benzolszulfonat, aszkorbat, glicerofoszfat, ketoglutarat.

47. Eljaras az (1) altalanos képletii - ahol R jelentése halogénatom, R? és R®
jelentése egymastdl fuggetlendl hidrogen-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, halo-
génezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR?, NR? OR? altalanos képletii cso-
port, melyeken belil R? jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénatomos
alkil- vagy halogénezett, 1-6 szenatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigénatom,
=CH képletii vagy NR® altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hidrogén-
atom, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos

alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6
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szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-
oxi-karbonil-csoport; Y jelentése =O vagy =S képletii csoport; Y? és Y jelentése egy-
mastol flggetlendl hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hid-roxil-,
aminocsoport, =0, =S képletii csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szén-
atomos alkil-,1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénato-
mos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-,
aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6
szénatomos)al-kil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-,
di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-,
aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és
Y3, ha szomszédos szénatomon helyezkednek el, egyitt alkothatnak helyettesitett
vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagi aromas vagy nem-aromas gytirlis szerkezetet,
adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmazva -
vegyllet, szarmazékai, analogjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté s6i vagy gyogyaszati szempontbdl alkalmaz-
hatd szolvatjai elballitasara, mely abbdl all, hogy az (1) altalanos képletii - ahol R’ je-
lentése hidroxilcsoport és az 6sszes tobbi jelolés jelentése a fentiekben meghatarozott
- vegylletet tetrahalogén-metannal reagaltatjuk trifenil-foszfin (PPhs) vagy trialkil-fosz-
fin (P(alkil);) jelenlétében.

48. Eljaras az (1) altalanos képletii - ahol R' jelentése SH képletii csoport; R
és R® jelentése egymastél fiiggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkil-,
halogénezett, 1-6 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-, SR NR?® OR? altalanos képletii

csoport, melyeken bellil R® jelentése helyettesitett vagy helyettesitetlen 1-6 szénato-
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mos alkil- vagy halogénezett, 1-6 szénatomos alkilcsoport; Z jelentése kén-, oxigén-
atom, =CH képletii vagy NR" altalanos képletii csoport, melyen beliil R® jelentése hid-
rogénatom, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos
alkenil-, 1-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aralkil-, aril-oxi-, 1-6
szénatomos alkil-karbonil-, aril-karbonil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil- vagy aril-
oxi-karbonil-csoport; Y' jelentése =O vagy =S képletii csoport; Y? és Y jelentése egy-
mastol fliggetlenul hidrogén-, halogénatom, ciano-, nitro-, formil-, hidroxil-,
aminocsoport, =0, =S képleti csoport, helyettesitett vagy helyettesitetlen, 1-6 szén-
atomos alkil-,1-6 szénatomos hidroxi-alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-(1-6 szénato-
mos)alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, karboxi-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfonil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-,
aril-karbonil-amino-(1-6 szénatomos)alkil-, 1-6 szénatomos alkil-karbonil-oxi-(1-6
szénatomos)al-kil-, 1-6 szénatomos amino-alkil-, 1-6 szénatomos monoalkil-amino-,
di(1-6 szénatomos)alkil-amino-, aril-amino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, aril-, aril-oxi-,
aralkil-, heteroaril-, heteroaralkil-, heterociklusos vagy heterocikloalkil-csoport; Y? és
Y3, ha szomszédos szénatomon helyezkednek el, egyiitt alkothatnak helyettesitett
vagy helyettesitetlen, 5- vagy 6 tagu aromas vagy nem-aromas gyrlis szerkezetet,
adott esetben egy vagy két heteroatomot tartalmazva -

vegylilet, szarmazékai, analégjai, tautomer alakjai, sztereoizomerjei, polimorfjai,
gyogyaszati szempontbdl alkalmazhaté séi vagy gyégyészati szempontbéi alkalmaz-
hatoé szolvatjai elGallitasara, mely abbdl all, hogy

(i) az (l) altalanos képletli - ahol R' jelentése halogénatom - vegyiiletet bazissal
és tioecetsavval reagaltatjuk, a (XX) altalanos képletli - ahol valamennyi jeldlés je-

lentése a fentiekben meghatarozott - vegylletet nyerve;
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(i) a (XX) altalanos képletli vegyuletet bazissal reagaltatjuk, az (l) altalanos kép-
letli - ahol R’ jelentése SH képletil csoport és az dsszes tobbi jeldlés jelentése a fen-
tiekben meghatarozott - vegyuletet nyerve.

49. Az (1) altalanos képletii vegyilet felhasznalasa bakterialis fertézés kezelé-
sére, ami abbdl all, hogy az arra raszorulé betegnek az 1. igénypont szerinti (1) altala-
nos képleti vegyiilet terapiasan hatasos mennyiséget adjuk be.

50. Egy vegyiilet felhasznalasa bakterialis fert6zés kezelésére, ami abbdl all,
hogy az arra raszorulé betegnek a 31. és 32. igénypont szerinti gyogyszerkészitmenyt
adjuk be.

51. Az (1) altalanos képletli vegyulet felhasznalasa bakterialis fertézés kezelé-
sére, ami abbdl all, hogy az arra raszorulé betegnek a 6. igénypont szerinti, (l) altala-
nos képletli vegyilet terapiasan hatasos mennyiségét adjuk be.

52. Egy vegyilet felhasznaladsa bakteridlis fert6zés kezelésére, ami abbdl all,
hogy az arra raszorulé betegnek a 35. és 36. igénypont szerinti gyogyszerkészitményt

adjuk be.

ifj.
szabadalmi tigyvivé
az S.B.G. & K. Szabadaimi Ugyvivéi Iroda
tagja
H-1062 Budapest, Andrassy dt 113.
Telefon: 461-1000 Fax: 461-1099
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