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Kivonat

4 taldlmdny (I) dltaldnos képletil uj heteroclklusos
amidokra vonatkozik - a képletben

R® 1-5 szénatomos alkilcsoportot jelent,

RE hidrogénatomot, -NR R, dltaldnos képletii csoportot vagy
adott esetben szubsztitudlt 1-6 szénatomos alkil-, 3-6
szénatomos cikloalkil-, fenacil-, aril-, aceteil~ vagy
heteroaril-csoportot jelent, és

R® hidrogénatomot, 1-6 szénatomos alkilcsoportot, 3-6 szénato-
mos cikloalkilcsoportot vagy B-Y- dltaldnos képleti csopor-
tot jelent, amely utdébbiban
Y vegyértékkttést vagy metilén~-, etilén- vagy transz-vini-

lén-csoportot jelent, és
B adott esetben szubsztitudlt aril- vagy heteroaril-csopor-
tot képvisel.
Ezek a vegyliletekx HLE-inhibitor hatassal rendelkez-

nek, és a gydgyiszatban hasznilhatdk fel.
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A taldlndny heterceiklusos amidokra, kizelebbrdl
pirido/J,4-47pirinidineT=tl~acetanidokya Yonatkosike 4 taldle
miny ssorinti vegylletek gdétoljdk a humin leukoeita elasstds



(BLE, més néven humdin neutyofil clesatds /HEE/) aktivitdsdt, ene
nek megfelelSen minden clyan terxilleten alkslmashaték, shol a
HLE sktivitdsdnak gdtldsira ven ssikeég. 4 tsldélndny sserinsi
vegyltiletek példdul farmakoléglel vizsgdlatok, disgnosstikai
visagilatok éas hesonld visagdlstok oéljeira hassndlhatdk fel,
esen tulmenden emllslk olyan megbetegedéseinek és rendellenss~
ségoinek keselésére slkalmasak, amelyekben a HLE sserepet
Jétasiks Ismers péilddul, hogy s HLE smexepet Jjétasik es skut
1égsSasezvi vésshelyset ssindrdme (ARDS), a reumis srthritis,
az éxelmensesedén, a ttdd-smphysenma é2 mds gyulladdisos meg=
betegadének, kistilk & fokosott és rendellenss léguti ssekrée
eidval jéxé léguti gyulledésos zegbetegedések (igy a kxémikus
bronghitis és ¢ olsstis fibrésis) kérfolyamstdben. A HLE olyen
ézxendsseri betegsdgek és hasonls 4llapotok kérfolyametdban
i szerepet jitssik, amslyekben neutrxofilek vessnek résst,
vagy amelyek a nsutrofileket érintik, Ilyem megbetegedések,
f1lletve rendellenss dllapotok példdul s kUvetkessks ssivisoms
=jioskénidvel és hanonld rendellenssclgekkel keposslatos repere
fusids sértilések, kossorafy-megbetegedések (igy angina és in-
farktus), sgyér-isskémia (igy transiens isskémiis yohanm és
gutalités), s periféxids ézrrendssexr elsdréddadre visssaveset~
hetd rondellensaségek {(igy claudicstion intermittens és krie
$ikus végtag-lunkénia), vénds eolfgtelenségek (igy vénds magas
vérnyomis, ocsonds visanérsigulas és vénds fekélyesedés), to-
vébbd & zeperfusié romldedval Jjdzé dllepotok (lgy rekomstitu~
tiv érssbéuzet, trombelisis és érplaastika utdni éllapotek).

4 taldlainy stovdbdd a fenti heterccikiusos amidok
sainténisféden folhasanélhaté kisbensl Sermékekre venatkosik,
A Saldladny tdrgys esen tulmenlen eljdxds a fonti bstexoofike-
lusos amidok ¢l8411isdadra. VégUl s taldlndny tdrgyds képesik
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& hetoxccikluson amidokst tartalmand gydgydssati kéci).tnénsak.
valamint e hetercoiklusos smidok felhsssniliss.

As ICI Amexicas Inee. (Jolemlegi nevén: Zenses Inos)
1950, mdroius 20«4 4 910 190 ssimu smerikal egyesilt Allamoke
beli ssabadalms HLE inhibitor hatdssal reandelkesd peptidjele
legil trifluor-metdn-asdrmasékokaet lomeztet.

Visagdlataink eoxdn asglepd médon szt tapssstaltuk,
hogy egyes ssubsstitudlt 2e(2.4 ,8+8250%0m1,2,3,4,7 ,8~hexahide
20pir 1405 4=/ pirinidinaTell jekie{3,3,Ietxi22u0Telea lkilede
~0Xo=propil J=acetanidok gdtoljdk a HLE aktivitdisds.

4 teldlndny (I) dltaldnos képletil vegylilesokre, vala~
mint a bdsikus 63 sevas (I) dltaldnos képlesil vegyillotek gyde
gydasatilag alkelmashatd séire vonstkosik « a képlotben
E® 1«5 szénatomoe slkilesoporsot jelent)

k! nidzogénatomet vagy =k i, iltaldnos képletl osoportos jee
lent, vagy

Rl 1-6 sxénatomos elkile, 3= ssénstomos oiklcslkile, fonsoile,
a¥il=, scetonile vagy hetercsril-oazcportot jelent, smelyek
birmelyikéhion adott ecuetben ssubsstituensként egy vagy 50D
hidroxile, le4 asénatomos alkile, led gsénatomos alkoxie,
le4 asénatomos acilecxie, =COORg, «CONRyR o -cae(c&elzsn,nz.
olanc-, -se,a o ~CONRgS0,R%, -m,ﬁf. =R COK®y =B, CORE (R, o
=N, 50,87, SOoBKyfiys =30.H8,C0RY, .r(o)(oa Joe arile
én/vagy hetexocarileesoport kaposolédhat, ximellett as gl
esoport helyén 4116 vagy ahhes ssubsstituonsként kapcsolés
46 arile és heterocaril-casopoxtok bdrmelyikéhex adott esets
ben egy vegy tUbd halogéne, nitroe, le{ ssénatomos alkile,
led ssénatomos alkoxie éa/vagy triflucre-matil-ssubaztituens
kapesolddhaty
é2 & falsorolt képletckden
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Rg=Ry Jelonténe egymistdl fuggetlenil hidrogénatom,
bensilosoport vagy le4 saénstomos slkilesoport, vagy
as «ERyRyy =liRgBgy <BR R, é8 =NK)\R, esoportek egynin=
$41 fuggetlenill gyliriis esoportot, éspedig lepirrelidinil.,
pipexridino~ vagy morfolinoesoportot vagy a 4-ss helysstden
asdott esetden lei ssénatomos alkile vagy halogénessubsstie-
tuenst hordesd l-piperasinil-emoportet jelentensk, vagy
as ~NR R, esoport gylUrlis csoportot, éapedig 2-pirro-
11dinoneleils, ssukolininidow, oxssolidine2=gaelnile, 2=bens-
oxasolinons3=ile, ftdlinido~ vagy siss-hexahidroftdilimide~
«ggoportot jJelont, és
27-56 Jelentése egymistsl fuggetlentil triflucr-metile,
1=6 ssénetomos alkile, 3«6 ssénatomos cikloalkile, arile
vagy hetexoarilecsoport, ahol as arile és hetexocsrilecsopexe
tokhos adott sastben sgy vagy $4bb lef azénatomes alkile,
hidroxile, le4 ssénstomos alkoxie, halogén~ éu/vagy Sriflu~
ozemotil-gsubsstituens kapesoldédhaty és
hidrogénatomot, l-6 ssénatomes alkilesoportot, 3«6 suématos
mo8 cikloaslkilesoporsots vagy Bele dltaldnos képletl esopoxe
tot Jelent, amely utébbidan
Y wegyértékkBtént vagy netiléne, etiléne vagy transs-vinie
1énecsoportot jelent, és
B azile vagy hetaervarilessoportot jelent, amelyeckhes sdost
esetben arile vagy hetercsrileszubsstituens kaposolédiat,
63 & B helyén 4116, 1lletve as shbos ssubsstituensként
kapesolédd axile és hetersarilessoportok bdrmelyikéhes
adott esetben egy vagy UM halegéne, nitrow, 1«6 anénato-
®os alkile, 36 szénetomes cikloalkile, tziflucyemetile,
ciano=, hidroxile, lwi ssénstomes slkoxi-, rUvidasénlinen
acileoxiey =50,k ¢ -0008‘ és/vagy «CONR R, ssubestitueng
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kaposolddhat, ahol a felsorolt sacportokban
&q-ﬁ. egymdntdl fuggetlenil hidrogénatomot vegy led
sxénatomos alkilesoporsot jelent, és

Ky l=4 ssénntomos alkilesoportot Jelenty
sssal a feltétellel), hLogy egy alifds agénstom wex kapssolédw-
bhat egynél tLLL nitrogéne- vagy oxigénatomhos, kivéve, ha ax
adott ssénstom egy gylirie ketil yémse, vagy ha a altrogénstom~
hos karbonileseport kapesolddik.

Asennyiben mdst nem ktslink, & leirdsben hassnilt ile
talinoe megislbléseket o kivetkeslSképpen értelmessilks

& "halogénaton” xegjelilésen fluore, kKléz~, bLrxdmw
és j6datomot éxtinke. A8 “alkilesoport®, "slkoxicsoport®™ és ha=
sonlé megjelbléseken ax egyenes és eldgasd lincu csoportekat
egysydnt értiik) as egyedli csoportok zmegnevesésekor asonban kile
18a utalunk sz esetleges liénoceligusdeckys (lgy példiul a "proe
pilcesoport” megjelilés ocak as egyeneslinou, as "lasopropile
esopozt® mesjelilée cuak asz eligasd linen isomext Jelbli). a
ngtvidssénlinou acll-oxi~vsoport” meogjelilésen legfliljedd kiw
tUlbelfll 5 enénatomot tartalmasd osoportokat értilnks 4As "axii-
osopoxrt” mezjelSléaen fenilosoporiot vagy olyam, kixillbelul
9el. ssénatomot tartelzssdé, orto~kondensdlt biciklusos karbdbo-
oikluscs csopoxrtot érsimk, amelyben legalddb ss egylk gylrd
sxozfse 4 "het«roarileasoport” meglelBlésen a molskula tovibe
bl résseihes gyirlUtegessénstomon kexresstil kaponoldddy 5«6
tague l=d oxigéne, kén~ é8/vagy nitrogénebstercatoset itsrtale
maséd momoclklusos syomids gyUrit, ezmen gylrias csoportok kiril-
bellil 8-10 tagu crto-kondensilt bisiklusocs ssdrmasékait (igy
& benseasirmasékokat vagy a propiléne, tyimestiléne vagy tetza~
xetilén=csoporthél alkotott konmdensdlt gylurdt taxtalmasd ssir-
zazékokat), valamint agok stsbil leoxidjalt éxrtilk.
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As (I) 4ltaldnos képletben csillaggal jJeldlt ssénaton
assimmety ikusan ssubestitudltj ennek megfelelden as (1) dltee
l4nos képletl vegyllesek optikailag aktiv izsomexek és racéa
médosulatok formdjdban létSeshetnek és kUlinithetSk el. A toe
vibbl assissetyiacentrumot Lo tartulmesé (I) dltaldnos képle~
til vegylletek dinasterecisomerek elegyelként vagy egyedl dia-
gatereoisomerekként képadihetnek é3 killualthetSk el. Oltalmi
igénylnk as (I) dltaldnos képleti vegyliletek Ussses lehetséges
diasutersoisomerjére és asok alegyeire, valemint Ussses lohete
aséges egyedi ensntiomesrjéro éo amok elogyeire egyardnt kitere
Jods as B® helyén tmopropilosoportot tartelsasé (1) £1talinos
képletil vegyliletek alaniletzifluor-mstinvesdirnasékoknak Lis tow
kinthetdke 4 eaillaggal segjelitlt assimmesziscentrus vonatkoe
sdeddan (3)«konfiguzdeidin (I) 41taldnos képletil vegyliletek
- ani 88 I~elenilekonfigurdeidémak folel mag ~ rendssexint ha-
tisosabbek o meglfeleld (k)~izomersknéle. Eonek megfelelden as
(1) f1taldnos képletil vegyliletokat elénylsen legalédd 95, 98
vagy 99 ttmeg % (3)-izomert taxtalmmsd formiben hasandljuk
fele Figyelemde véve amonden, hogy a ¢sillagssel meglelldlt suéne
atomon (S)- és (i)-konfigurdeidju (I) dltaldnes képletll vegyle
letekot spimexisieidval egyaserlen dtalskithatjuk egymisha,
esetenksnt sldnyls lehist as {I) £1taldnos képletll vegyliletes
ket a megfelels (5)= és (k)=isomerek elegyel formdjdban fel-
haasndlal,

BElSnytissk asok as (I) dltaldinos képletl wegyliletek,
amelyekben as &%, K’y Llletve EZ csoport nea tartalmes, illete
ve nex épit be a molekuldba ujadb assinmetziacentzumot,

Saakember esdmdya nyllvinveld, hegy as (1) dltaldnes
képletll tyiflucremetil-kotonok ssolvdtok (igy bidrdtok) fore
mijiban is létenhetneke A2 (I) ditaldmos képlet s megfoleld
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esolvitokat 1s megiban fogleljae
ogyes esetekben sz (I) dltalinos képletl vegyiletek
polimoxf médoaulatok formdjdban léteshetoek. is (1) dltaldnos
képletll vegyillotek a foent smlitett ketonessolvdtokon kiviil
pda ssclvidtokat is kdpeshatnek. 4x (i) 4ltsldnos képletll vegyle
lotek egyes képviseldl egynél tibd tautcmor wédosulat formd)ie
ban léteshetnoke Oltalmi igénylUnk sz (1) dltelinos képleti vee
gylitletek Ususes olyan rasemity:rs, optikallag aktiv formdjira,
polimorf{ médosulatdra, tautomer zddosulatira, szolvitjira,
volaming agok tetaadleges arinyu elegyeire kiterjed, smelyek
HLé iphibitor hatisasl rendelkesnsk, 43 optikailag aktiv voe
gydleteket ismext médon -« példdul a racomitok rxesolvilisdval
vagy optikallag sktiv kiinduldsl anyagok felhassndlisdval = dle
lishatjuk #18. Az 8gyes Lscmerek, illetve médosalatek HLZ ine
hibitor hetduit lesert mdden (pdflddul a' késSvblekben kislends
farcakolézlel médsserskkel) hatdroszhat @k mege.
iz (I) 4ltslinos Répletl vegylletek sgyes specidilis
csoportjaira, 1lletve as (I) sltalinos képletben szerepld
egygs azimddlumok és ssubustituensak Jelentésmelire as oltalmi
kbx korldtozdsa nélkil ax aldbbl p6lddkat soroljuk fel:
As (1) dltslinos képletll vegyllletek speciilis cso=

portjét képesik asok a sndrmasékok, amelyekdben
il nidrogénutomot jelenty
vagy stelyekben
K} 1-6 szénatomos glkil~, 36 snénatomos olkloalkile, fenacile,

sxil~ vagy hetercarilecucportot jelent, amslyek birmelylkée

hes sdott csetben ssubsstituenskdént egy vagy t8bd hidroxile,

le4 33énatonos alkil=, lei ssénctomos alkoxi=, l-4 ssénstioc-

208 804le0xie, =CUCR,y »CCERYEgy =CO0(CHp) MR Lpy clanow,
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~505E% g wCONH 450917 o =i gligs -:eafco;zs. -ua‘cooas. ~ERyCORR4R o
BBy 50Ky =80, NE Rye =S0HR COBY, «P(0)(0K,)gs erile
és/vagy beteroaril=gcsoport kepesolddhat, mimellett az k
csoport helyén 4116 vegy ahhos ssubsstituensként kapesolde
dé exrile és heterouril-csoportok bdrmelyikéhes adott east-
ben egy vagy tUbb nalogénw, nitroe, l-4 ssénstomcs alkilw,
lef gnénetomos alkoxie ém/vagy triflucrenetilegsubsxtituens
kaposolédhat,
és 5° és RZ jelentése s fenti.
E® péladml etil~ vagy imopropilosopersot jeleathet.
i3 le4 pzénatonos slkilesopoxt példdul metile, etil-,
propile, isopropile, butile, isobutile vagy tero~butilegsoce
port lehots A l=6 sménetomos alkilosoport példdul metile,
oklle, propile, isopropile, butile, izobutile, tercebutile,
pentile, Jemotilebutile, luwstileproplile, hexile vagy 4emetil~
=pentilegcaoport lehete : Jwb egdénatomos clkloalkilcosoport péle
ddul ciklopropil-, ciklopentil~ vagy ciklohexilcacport lehet.
As arilesoport példdul fenil=, indenile, naftile vagy 4=haloe
gén-fenllegscport lebet. i hetcroarileecmoport példdul furile,
izidasclile, tetrasoliles, piridile, Keoxiepiridile, tionile,
plrimidinile, Jeoxi=pirimidinile, indolile, kinolinile vagy
Rwoxiekinoliniledsoport lehets A rtvidssénlineu acileoxi-ozo-
poxt pdlddul soetoxicsopoxt lehste Az le4 ssénatomos slkoxie
gsoport példdul netoxie, etoxie, propoxie, Lzopropoxi- vagy
toxo~butoxi-csoport lehet. A balogénatom példiul bréme, klirw
vagy fluocratom lehet.

Rgs Rge ng. Hye By 68 B ogyndstdl fUggetleall pél-
ddul hldrogénstomot, metiloaoportot vagy etilcsoportot Jelente
hote Kye Rgs Ree Bgs Bye Byy By 68 Ky egymistél fuggetlenil
példdul metile, stil- wvagy isopropiloscportot lelenthet, vazy
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as «lByi, g =i koy -ﬁizﬁj és =l b, esoport sgymistdl figgete
lenlil morfolino=, lepirrolidinile, piperidince vagy lepipezasi=
nilecsoport lehet. Az B3-&5‘ua§uumu ogyuintél fliggetlew
il metile, etile, isopzopile vagy femilesoportot jeleuathet,.

k' példinl lensftilemetile, 2=(lensftil)=etii, Lon=
etile, ajuedizetilefenstiley zotile, (Donsilecxi~karbonil )
~sgtile vagy {ometoxi-bensilegsoporiot jelenthet.

K8 példiul nidrogénaetom vagy feailosopor$ lehet.

E° ximelebbyél példéul isopropilosoportos jelenthet.

kL jelenténe kuselebbzdl példiul lenaftilesetile,
2+{1lenaftil )=stile, ana-dimetil=fonetile vagy (bensileoxiekaze
bonil jemetil~caopozrt lehet,.

Az (L) ditelénos képletll vegyiletek tovdbbi speclie
1is osoporsjit képesik asok a ssirmasékok, amelyekben i° Jom
lentése 8 fentl, k' lenaftilemstile, 2=(lenaftis)=otile, @yu-
wdimetilofeustile vagy (bensileoxi-karbonil)-netilecsocportot
jelent, és i’ hidzogénatomes képvisel.

as (1) dltslénos képleti vegyliletek eogy ujabdh apecli-
1is osoportjit képesik asok & ssirmasékek, amelyekbes LK° je-
lentése @ featl, i’ leneftilemotile, 2=(lenaftiljeetiley o,u~
wdinmstilefonstil~ vagy {(bensile=oxi=kazbonil j~aetil-aacportot
Jelens, és 32 adott enmetben egy vegy két balogéne, triflucr=
wgiotile, metile, hidroxile, motoxie, $0ZO0-butoxiey mbtoxi=kar~
bontlie éa/vagy kerbexilessubsstituenet hordosé feaileaoportot
(el5nyteen ssubsstisadlstlan fenilosoportot) képvisele

As (1) dltalénocs képletil vegyiiletek egyes speciillis
képvisel3it & péiddkban soxoljuk fele.

s sevas (1) ditaldnos képlotu vegyliletek gydgyissati-
lag slkslmeshaté séi gydgydssatilag slfogeadhaté ketiont ssol~
ghltats bésisokkal képesest @bk, példiul alkilifémssk (elsd-
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soxban litiuse, nitxriom- és kiliunmedk), alkdliftldfénadk (el-
sésorban kalcium~ és magnésiumsék), aluminiumsék, saméniume
séky, valamint megfelels szerves bisisokkal, igy trletileamine
Ral, moxfolinnal, piperidinnel és trietancleaminnsl képeseis
a3k lehstnske A bdsikus (I) 4ltalinos képletil vegylilatek gyde
syissatilag alkalmashaté sdi gydgydssatilag ¢lfogadhats aniont
sscolgiltatd savekksl, példdul oxls savakkal (igy edsavval,
kénsavval vegy fossforssvval) képesett saveddieids sék lshete
neks

Az (L) dltaldncs képleti vegylileteket példdul a rokone
ssexkesstil hetexociklusos és peptidjellegl vegyllletek ¢ldélli-
tdaiza alkalmas, Unmagukbun ismart kémlsi médsserekkel allite
hatjuk ol6. Zxeket ss eljdrdisokas, valamint as (1) dltalicoes
képletll vegylletok ol8illitdedban felhaszndilhatéd kisdbenas tere
sédkeket 8 xdvetkesikben ismertetjiik, amennyidben ndst nem Xtze
linky & kivetkesdkben felsorolandé képletekbon ar dltaldnocs
ssimbdlumck jolentéas a feantli.

(a) &4 (11) 4&1taldnos képletil alkoholekat oxidaljuke
Reagensként dlialdban fUlUslegben v_eott dimetil-ssulfoxidot
és vizben oldhatd karbodiimidet bassnilunk 4iklér-scetzav ke
talisdtor jelenlétibeme A reakeoidét kistzbis oldéaserden, péle
déal toluolban, dltaldben sscbahbimérséklet k¥ztili himérsékle~
teken végessiike Ilyen eljdzist Llsmextet t¥bbek kisdtt as l.
példas Ag oxiddoiéhos asondbsn & kivetkexS resgemnseket és Yo
akolékixilnényeket s alkalmeshbatjuks lugos vises kdlium-pere
mangandit oldaty oxalilekxlorid, dimetil-ssulfoxid és texoiex
sning ecstsave~aniidrid és dimetilesgulfoxid; krdmetrioxid » pi=
ridin komplex metllén~kloridos kizegbeng tubbértékl Jéd-rea=
- gensy példdml perjodindnevegyilet, igy 1l,l,l-triscetoxie2,l-
~benxoxidole3( 34 )~on és trifluor~ecetsay diklér-motinos kbw
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segben.

() az axile vagy hetercaxilecsopoxten hidroxilessubs
satituenest hordosd (i) dlsslinos képletid vegyiiletek ¢ldillitie
sire 8 megieleld alkileétoreket vagy acil-oxi-désntercket - as-
an as adots arile vagy hetercarii~csoporton le4 sséuatomos
alkoxi= vagy xiévidssénluncu acileoxi-gaubestitusnst hozxdosd
(1) dltaldmos képletl vegyiileteket « hasitjuke is alkiledtoxek
hasibdsira példeként s setoxicsopord bizetzibromides, illete
ve s tercwbutoxi-esoport trifiucr-ecotsavss hasitimés emlisjiik
mege a2 aclleoxie-osoportokas példaul savas vagy lugos hidrolie
sissel hasithatjuk.

(o) E.. ilieive R‘ helyén nidxogéne tomot taxialmasd
=(Ulige L1lletve -va‘ dltalinos képleti asubsatituenss (asas
karboxilessubastituenst) noxdosd (1) altaldnos képleti vegyl~
lotek #lldliitdmizras a megfelels, lebasithatdé karboxilevédiesce~
parttal képesett sactexek ésstexr-0s0poxtjds elbontjuke is
éastox~080p0r ok elbontasdxa s sserves kémiadél jél Lamert adde~
ssexek barsmelyikét alkalmsshatjuky igy példaul as éestexokst
litiom= vagy natxiwe-aldroxid felhassnilssival, lugos Kidro~
1isiseel bonthatjuk el (ilyen megoldist ismertet a 3. példa),
vagy » bensiledsstercket anidxogengolisissel hasithatjuke.

(d) amino-ii-i oscportots tazrtalmaxndé (1) dltalinces kép-
letl vogytilotok elfdllitisira s nitrogénatonon hagyominyos
nitrogen-védiasoportot taxrtalsaséd védett vegyliletek véddcso-
poxtjit ismert mddon lehasitjuke zljarhetunk példéul ugy, hogy
egy benzlleoxi-karxbonil-csopoxtet hidrogenclisisgel hasitunk
1oy vagy egy bemsileoxi=karbonile vagy terc=butoxi-korbonile
~c8opoxrtot kusdabls eldosserben (igy dikléx-metunban) exds
savval (példuul txifluvz-setéin-gsullfonsavval) végsett keseléasel
hesitunk lep vagy egy trxiflucr-acetil-gsoportot lugos hidxoe



lisissel tdvelitunk el,

(o) HatezoarileNeoxid-gsoportot hordosd (1) dltaldnos
képletii vogylletek 0154114tdsiza o negfelels hetercarilecsepore
tot hoxdoad (1) &ltalinos képleti vegylletekst Lagyominyos
oxiddldéssezekkel, példdul pexecataavval vagy acetonos kizege
ben dioxirdnnal exiddljuk.

(£) Pximex smincesoportot hoxdosé (1) 4dltelincs képles
ti vegyilletek #l84llitisdzrs a megfelels, nitrocsopoxtot hordoe
86 (1) dlteldnos képletld vegylileteket Lsmext médon yedukdljuk,
Redukdléssexként példéul pallddium ketalisdtor jclemlétéven
hidrogént, vagy Sn(li)-klozidot, vagy sectaav jelenlétében vaw
sat bessnilbatunk.

| Efivdnt esetbem a fontiek szerint elldllisott, savas
vagy bdsikus asopoxtet textalmesd (I) 4italdnos képletu vegyile
letekot életianilag slfogadhstd elloniont ssolgiltatd bisige
saly Liletve savval reagilsatva vagy nis slkalmas médssexrel
dtalakishetjuk gydgydissatileg alkalmashats adikki.

Amsrnyiden a kilnduldsi anysgok kereskedelember nesm
hosséfézhets vegyiletek, asokat a Beterogiklusos kémiidsl és
a poptidkéaiidil jél ismext médaaerekkel, vagy s Yckonsserkesee
$i lemexs vegyiletek ¢154l1litdsizs felhassndltakkal analédg
nédssexekkel, vagy a fentlekben kisUltekkel analdg médenm, vagy
a példikden iamextetésxe uexild oljirdsockkal dllithatjuk eld,
A kivetkesbkben s kiindulisi anyegok elldlliitdsinak egyes lo-
hotségens midsserelt ismexietiiik. iz ogységesség éu ittekinthoe
t8nég éxdekében ancokat a vegyliletekot, aselyeknél oxo/encl
toutomdzria lehetaéges, axo-tautomsrekként 4brssoljuk a képe
leteken.

Ssakenber szindrs nyilvinvald, bogy a kiinduldsi ae
syagok elidllivdaira igen sckféle nidsser slkalmace 4 (IIIb)
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dltelance képletl piridoneksrbonmavakot « g képletben Rp 8le
kohol-védSoncportot, példiul retoxi-metil-cooportot, 2-(tri-
metlilesrili] jeetoxienctilecaoportot vagy (mint ez 1. példddan
leirt eastben) tore«but!ledimetileszililecooportot lelent =
példdul az I. reekeidvdnleton terutsotott clidrfcasal f11lithote
Juk el5: 4z Te veakelfvislaton feltintetett képletekben & 2twm
oxi=karbonilecsopoytot, I’ pediy retoxi«karbonilecascportot jee
lent, / CBZ rtUvidités benzileoxi-kerbonil-cngportot jeldl.

4z epyik lehetséges nepoldin egerint, emit a né€ld4ke-
tan réazletesen Ismeytet'ink, 2 (VI) 4ltrnldnos képletd aminow
~alkoholokdél elfsely (VII) dltulincs képlett glicineemid~czdve
rasfkokat alskitunk ki. Ilyen regolddet forertet as i° helyén
fzopropilemoportot tartalmazé (VI) 41taldnos képletU vegyiilet
dtalakitindrs as 1. példa anj)=c) pontia. A (VIII) képletl
vegy'fletet - amit plrcoz8lionveirtil-daster €2 molongavedice~
til-duzter kondencicldidvnl {11itunk el « (IX} 41taldnos képe
letll amidokkal kondenzfltstva (%) 4ltnlinos képlettl diénné
slokitiuk. Ilyen megoldfiat lsmertet R® helyén hidropénstomot
tartalmasé (X) 41tnldnces képlet! vegylUlet «184118¢4adrs as 1.
pédlda k)] pontja. Vie mepoldds secrint o nemeenolizdlhntd
(IZ) 41tnlfnos képletU smidokat elfas¥y (XI) 41ltaldnen képlee
tU sdikkid alakitiuk, majd az igy kspott sdkat reagdltatiuk
{VIIXI) Xéplettt vegyllettel (1) 41talénos Xéplett difnek képz8w
déne k¥zben. Ylyen mepolddist lsmextet re halyén fenilosoporw
tot tartalrmazd (X) £ltelinos képleth vegyttlet 218411 1tdpsirn
a8 16s példas s)wg) pontis.

A (VIX) 4dltaldinos képlettl vegyliletek éo o (X) dltee-
ldnos képlett vepytletek gylirtindrdddshor verotd renpfltstind.
val 4l1itfuk elS a (IXXa) é1¢nlénos képletll Alésztereket, 2
reakoist példdul sz 1. pflde &) pontidban lelyssk ssarint vée
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goshetjuk,

Az I, Yeaksidvdslaton bemutstott misik megoldds ase~
rint a (ZIX) 41tsldnos képletl piridon-vegylleteket « amslyew
ket példdul a megfeleld (L) 4ltalinos képletll vegyiiletekbsl
slakithatunk ki ax le. példa pl=q) pontjdban leirtsk szerint -
(XLIX) dltalines képletl jodidevegylletokkel = amelyeket pélw
ddul a megfelels (Vi) dltslinos képletl alkoholokdbdl alakite
hatunk X§ as l. példa l)=n) pontjdban leirtak azcxint » gl
kileasilk, (IIXa) iltaldinos képlatl diéostereket kapunk,

A (IIIa} 41taldncs képletl diésrterekrdl esutdn sz
lektiven lehasitjuk a pirxidongylizxll less helysotéhez kaposolde
44 ésstereitd osoportots 4 yeamkeidt példdul as l. példa o)
pontjdben lelrtak ssorint végeshetjik. Ekkoxr a kivio$ (ILIb)
dltaldnoes képlesll piridon~kmrbonsavakhoz jutunke

4 (11) 4ltaldnos képlotll kiinduldsi anyagok ellillitde
o4t a Il. zeakeldvizlaton ssamldélietiliik, Eseket a vegyliletsw
ket (IIIb) iltalinos képletd piridonekarbonssvak és alBil, éle
taldpos kiplesll aminok felhossnildsival £111tJuk elde Lljdxre
hatunk példdul ugy, hogy @ (1IIb) Litaldnos képletll vegylleiek
karboxilesoportjdt lamert mddon uxetdncsoporttd alakitjuke
Hendemerint (IVa) iltaldnos képletil benzilwuretdnokat illitunk
elSe :ljdrhatunk példdul as le példa £) pontjdben loirtak
aserint, abol a (IIlb) dltaldines képleti vegylileteket kiatmbts
oldéazerben difenilefoszforil=-gziddal reagiltatjuk, najd a kise
bensd termékként képsddd isvolabitot bemsileslkohollal reagile
tatJuke.

4 (IVa) dltalsnos képletil éusterekbSl (IVe) dltald-
nos képletdl amidok kfaslakitdes ém est klvetd intramolekuldris
gylrigdirio utydn Allithetjuk eld az (V) dltaldnos képletll ble
ciklusos vegylletekets formdsserint ugy Jdrunk el, hogy s (lvVa)
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altalinos képleti Ssmtezeket hidxolisissel e megfelels (IVhj
dltaldncs képletli kerbtonssvakka alakitjuk, majd eseket & vee
yileteket hluHy dltaléncs képletd aminokkal reagiltatjuke
1lyen eljuirdst Lsmertet k' hilyén bensiloscportoi tsxialmasé
(1ve) altalunoe képleti amid eldallitasaxs ax le példa g)wa;
pontjas & kapott (ive) iltalinos képletll amidokbél elkilinités
utin végzstt gylrizdriesal - flyen sogoldist issextet a 15,
példa a)eb; penija » vagy elkiiltnités nélkll vigsett gylUylgie
risgal « ilyen meguldant Llszertet as le példa o) poutja ~ alae-
kithatjuk ki as (v) alisluncs képlesil vegyiuletekets ~zutdn as
(V) dltalinos képleti vegyliletek h’ védicsoportiit lenasitjukyp
ekkor a kivant (Ii) dltalanos képleti kiifoduldsl alkcaoclokhos
Jutunke.

| Au oloadekbon lamcztetett szintdésisekhen esikuéges
triflucz=setil-ominowalikoholokat lumert midsserekusl ullitiute
Juih 8lle igy ,fldiul a jesminoelylgletxifluoredesat il ~2epsne
tanold (hidrckloxldwadja fezmajuban; 8 4 310 1390 8% amerikai
egyesilt allemokbell ssabadalai leirss §o példdjeban (egyedl
dlsustereoisomer formdjaban) vagy e példajdban (ezyedl dlge-
sgtereoicoawrbll sxdrmazd egyedl enantiomer forzdj bsa) lssere
totett eljirimmel slukitnatjuk xi. Ha a2 (I} altalinoe kipe
letd vegyliletekeot egyedl enantiomerek formijiban xivinjuk clle
2lli8ani, & gzintézieben a trlilucr~metileamino~aliiiclok
lényegbhen tleota egyedl euantiomerjeit nwesndljuk fel, és &
eglatéziat olyan médon és kizUlmények kisstt végessik, anew
lyek 80xin & cowillaggal Jjeldlt saslumotriscentruron nem megy
vigbe eplasrizicid.

“getenkint a font lscertetett cgy vegy tibb alvelet

s0ran ssikedéyg lebot sz Crzdkeny ceoportok dtmenoti videlméra.

.8 1lyen caoportok vélelmére ssolgild véilczoportokat s ssine
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tésls bdrmelyik slkalmas lépésddben -~ adott esetben a végter-

mék kizlskitizinak utolsé lépdaében ~ lehasithatjuk. izaken~

ber ssimire nyilvinvald, ho,y & kilndulisi esnyegok 6z a vége

texmékek oldillitdsinak fent locertetett milveleteliben ssikadg
enctén - példdul a kapesolis, rasemizicld, védScsopoxtelehas

asitis stbe kizillményelre tekintettel « ogyes milveleti lépése~
ket felcperdlhetlink, illetve a lépisek sorrendjét mogvilsoze

tathatjuk,

As (1) 4dltaldnoe képletll vegyliletek é2 gydgydssatie-
lag alkalmasho$d s6ik (a tovdbbiakban: hatbanyegok) Hii Lne
hibitor hatdsit s kivetkexzl farmakoléglial midsserckkel vizse
giltuks

A hatéanyagok HlLi-inbibitoxr ngtisdt kis méltlmeg
poptid asubsstritumon, metoxi-saukcinilealamilealanileprolile
«valinep-nitro-aniliden visagiltuk a 4 310 130 eze amerikel
agyesilt illemokbell szabsdalml leirisban iaszxtetett eljirige
Bale 4 gitlé hatds drtékeléme 061J4bOl kinetikal uton meghge
tiroatuk » hatdanyag és HLE kilesinhatdsiban képziditt kompe
lex disssccldolsa dllsnd6jit (Xy)e Ha s adott hatdanyag "las-
san k¥td" HLZ=inhibitor, a 4 31¢ 190 ss. amerikel egyesils
dllamokbelli ssabadalxi leirdsben kistlt apeciilis addssers
hassndltuk & K; éxték pontoa meghutdrosdiedras Iloha ebden a
vizsgilatban us 5} és &2 Delyén egyardnt hidrogénatomot taxe
talmasd (I) dltaldnos képletil vegylllotek ogyes képviselSinek
Ky éxtéke a mikromilos nagysigrendbe ese$t, a visagilt bhasd~
anyagokndl jellemsSon 10‘7 adl vagy anndl lényegesen kisebb

Ky éxtéket dazleldiinke 4 13e példiban lasertetett vegyillet

Ky éxtéke példdul 44 nanoadl volte.
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sk ddaériliaben kifaitett natis visggilasas
A tiddeemphysuma laboratériuml dllatokon ugy wodellese

netl, bogy 8% dllascknak intratracaeills uton (lebe) elavsio-
litikus proteszt adbdak De, uii o tidiben lasasan @lixsaaladd,
roncsold sérdlist idés elde » séxilések wdxtékét renisseriug
a kezolés utan néndny béttel vagy néudny adpappal érveékelix.
.88k @ proteisok asonban oiyan sérilést Lo elsiddanek, amaly
a beadiab kuvets néndny ore elieltével mix éradkelaetlde 4
korsl adrulés elimsix véxsdusel jure majd as elsd 24 4ra vi-
gére gyuliaddsos sériliebe megy dby ¢ a proveds DesddBal K
vots sled adien ssinik mege +issgilctainkben st s kural s
rilést aikaluantuk sodellkint,

HAdzeadgiket srevitallal enynén altatiunk, €3 as &l
latok légosuveibe nunan leukweiis elasstisd (ilaj taxialmaed
Vogy vuiepontes, fogelittal yuliexolt sdoldatot (4iu) Jub=
tatbuns (a adoldat pi=ja To4 vollje 24 Oxa eltcltevel az dl-
Lubokut levlbik, a4 dllutok $iudeyit uieneliliky 6u a killed
ssUveteket gundosan lenyilrtuke . $ddJ nedves Limuges leméxe
bk, amju # Lo Diomel mostuky 68 UdsseyyUJtdattuk 8 mege
azdulilbun g U8SBe8 Kiwosicts virdse Js fehdrviregjtete a
$idS nedves timege, 22 Usszes Kimoshatd vorlgvizsegh EB ad
Lusnes Kiwosaats fendrvirsejt osuma & Jis beadisa ub.n dozloe
fhgpien Bde o fikimlnBibitcrok zegnkadalyozadk vagy Gslkaane
tik ux ensimmel Xivdliott séxilis sulyomsugal, ami & tidoé
nedves tumegénex catkkendsilen, valamint a kimoshstd virlee
és fehérvérseltek og.minak cobkaendadben nyllvaml nege «
viﬁsgélaéﬁd natdaryagokat intratrxschedlisan sdiuk be ax dllae
soknak iboetsl kiszitett oldat vagy swusupenzid fouxmyjiban a
40C Jug HLE besidsit me eldzlen vugy aszal egyldibeny vagy a

hatésnyaget orilic utur, cldat formi]iban adtuk be az 41lat okt
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noak a 100 /U8 HLE beaddsit merelszfens :sutin viszsziltuk a
nedves tHAStUmeg é8 3 kimoshstd sejtek szdmansk viltozdsit,

4 hatdanyegokat remdssmexint 1C tBmeg ;: poli(etiléneglikol }=4(0=
wat tertolmasd fizioldgiias sdoldutban vagy 10 tmeg . polie
{etilén~glikol j=400=at tartalmazé visben oldottuk. Savas vagy
bémikus hatdenyagok esctén az eleogyhex a feiocldfdds biztoglie
tdsdira bdsist (példiunl ndtriumehidroxid cldatot) vagy savat
(példiul sésavat) adhatunk, » vigagdlt hatdapyegok a foantl kie
rlilmények kisUtt statisztikucen ssignifikins néxrtékben ocnblie
kentettdk o nedven tUdStipeget é2 sz Lusses kimoashatd seljte
ssimot.

ibben s vissgilatban humin nesutryofil elesstdsz (HNZ)
intratracheilis besddsit kiwetlen ¢ tUd'véraée mértékét kinire
$Uk figyelemmel, A tHdSvérzfs mértékét ugy ssdimozeriisltettilk,
hogy & tUdS mosisakor kapott moadfolyadékban 1év5 eritroci-
tdket slroncsoltuk, o oz eritrocituessimet s higltoit hAlre
ealigvérben méxt értékkel husonlitottuk Usszes & vizsgilatot
Fletcher és5 munkatdrsal médeserével (Ameriocan Keview of
Hespiratory Dlssases )41, 672-677 /13%90/) a kivetkezSképpen
végestiks

AZ in vitro kirillmények késitt HEEZ inhiditor hatie
suaknak bisonyult hatdanyagokat az akut tHdSaérildsre kifeje
ottt hatda vizagdlatdindl leirsak szerint késsitettik ¢lS bew
sddazas 4 hatdanyagokat orillsan adtuk dbe hinm ssirial hirscle
ghknek zeghatirosott 1ddvel (példdul 30 vagy IC perccel) a ik
Yoadiss elltte Az Sllatoknak intzatracheills uton illatonként
50 /48 IRset adtunk be 3.0 /ul fosslrittal pufferolt séoldnte
ban oldva (pil 7y4)e 4 Ordval az enzi: beaddss utin az illatow
kot pontolarbitilendtriam tuladagoldsivsl el¥ltik, sz d1llotok
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sellkesdt lelnyliotiuk, és 8 tudlt du @ birgls kieseltilke .
kivdgott tUddt a LUxgin kercastil buevazotelt xanllip Gt bie-
rozescy 2 Bl Dorsal s6oldabial rwutuke . mosblclyadékokul o=
syesitettik, feljugyesbub azcs iérlogatat (kUrllbellil 5 z=l),
65 drsdkeidoig 4%=on tircisuike .. mint ban 18vS vir .conji-
ségének kivs Bitasaxs o Jeler edett wowdlfolyadékokat {o tele
jea hbrestgvér miwntelil alirshung-besugirsispei vetotidk ald
3% eritroeitdk szédvroucoolise ofljibdl, rujd ogy 25 milyeddew
se0 mikyositrilo lemew mélyoeldzaibe toltve higltottux, éu a
Bintik opbiusi slirdeégis 407 nmeen wirtike . vizu,ilundd Llie
bk opbiked wirdsdgdét o teljea hirasUpvérbll kdazitelt wiuis
ptanderd optikal sirlsépg=glruédjival Jscmehagonlitv: seghalie
rosbuk a (véxeuvivalens, /ul; ¢ {mooilolyadék ${rfosata, nl}
panyudost, €5 g kupott értékexet a moasfolyadbk tényleges
bérivgstuval megaguroava kiss mitotduX a nintisan Ldvi vér
boljea mannyledgdie <2 srolmiaiyesct a autdenyugsal neo bezels
itlatokon odxt érddkek.el Uusa.aasonlitve mluden egyes kese-
iéare {8z adebt doBist &8 o beadds idlpont)at Ligyeloibhe vé-
va; mlszdmitebiuk o =08 glilds adxtélste.

z in vive sirdlmdoyok 23538ty végoett visa;ilatok
soxdn as (1) iltalipos kdépletd vegyiletek beadiaudt kivetden
new édsaleitiunk toxzicliiosza utuld tinaterete

Jsakember szamirs nytlvinvald, bogy s fentl ké%
vigagalatban wapotd oredmények nascaak agd Jelziky hogy o vee
Lidletek empiymsoma negel gében uassnualihatdk, hBuano. o viase
pilt Latdenyagor in vivo kiriladnyek k33v:t kifejiott iltulie
nos L. lnnibltcor aatis .t igazuljdike.

fentl hirom eljiricesal visagdlt (1) Ilizlines ripe
lotd veogylatek legallibdb az e yik viasgilatbap 35U inhibitor

hntanuaan&k bizonyultak. Vegyeovezzitk, Moy as in vitro kb
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rilmények kusits meghatirosott &, értékek és ex 1a vive kie
sillmények kisits kapott eredmiények kilsttt pem éssleltink mine
den ssstben egyenes korreldoliidte.

a4 teldlmdiny tovabdi gydgydssatl kéissitményekxe veuate
kosik, amslyek gydgyassatilag hetisos mennyleégl hetdanyagot
68 gydgyunsatilag alkalmezhats higitdasexs vagy nordosdanye=
£0% tartalmasznak. kikénts mix koribbam kistltik, a teldladny
targya tovibbd eljdxis a teldlminy ssexinti hatéanyugok fel~
hassnilisizrs emlislk » elsdeorban esmbersk « olyan botegségeie
nok vagy rendellenes dllapotainek keseléséxe, snelyeokben s
Bik ssexepet Jatsuike

4 taldlainy aserintsi hatéanyagokat asokisce gyégyie
ssati kéazsitninyek « példdul a 4 310 130 sa. amexikai sgye.
siills dllamokbell szabsdelanl leizdsban iltel dinossigban ienere
tetest komponieidk « formijiban adbatjuk be e His élettami
sxexepeizo vissaavsasthetd betegaéghen ssenvedd, kemmidas
1génylé melegvériieknek (kistik embereknek s 4 hatdanyagot e-
linytsen pox-sexoasclos vagy folyadék-aexossolos késsismény
formijdban justathatjuk o sservesctbe. Por-aexossolok alkale
masdsakor a hatdanyagei & oremolya=ndtxiuméval asonce sddoa,
*apinhaler® (védjegy) turboeinhalicids kéasiilék segitségével
(eyixtje a 7ilsons Coxp., bedfoxd, sessachusettis) edhatjuk be.
Lgy=egy pore-acrossclos kapssuls péiddunl 041-50 mg bhatéanye~
g0t tarsalmashaty Lfelndtt emberek keseléséhes rendssezint
napl l=8 kapesulize van ssilkedége 4 turbowinhaliéeidés kéesilléke
be holyesend$, 20 mg tUltétimegl kapesulik as ¢l3ixs sennyiw
sbgl hatéanyag mellett gydgyissatilog kistabis hoxdosdanya-
goty példdul laktést taxtalaasnak. 4o folyékony seroaziokat
példiul "keteo” (védjegy) tipuan kidporlesstival jusssihesjuk

% asexvesetbe} es s kiéssilék a folyadékes siizritest leveglvel
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porlasstiae. n\not#csou példaul naponta 1«8 sikalomsal Jjuttet-
hatjuk a ssexvesctbe & kivetkesd midons & kidporlesstiba bee
tolsjitk o hatéanyag oldetas (péiddul 3,5 sl 10 mg/al hatéanyege
Sartelumn oldstot ), a kidporlasstét a beteg ssajuaba illeassjix,
meginditjak e porlasstist, ¢8 « beteget noxrmil (ayugalsi) se=-
bességgel 6 pezeig lélegeostetjik a kidporlssstivel a msdjibane
A hatéanyagot asonban oxdlisan vagy pazenteridlisaic -
= as osmiéstanyomis révén felssividd bdr alatti depdwkissitude
nyeket 18 beledrive ~ sdagolnatd kéositményekkd is alakitnate
Juke AB oralisaen vagy pexestexilisan adagolbstd kéasitainyek
désisegységenként koridlvelil lu=250 mg Batdenyages tartalmas-
hatnak ssckisos gydgyesexdaseti segédanyagokkal, példanl nore-
dosdanysgokikal , excipiensekiel y kitianyagokikal , isesitianya-
gokkel, konssrvildeserekkel, stebllisildsserscikel és nason~
Lokxal egyiithe & gydgysscréasesi scgédanyagosat példenl o
3 7155 34y she saexikal egyesidls allamoikbdeli ssabadalai leizis
laseztetie surentezdlis sdugeldasze példaul i=lv al téxiogatu,
intzevénis, Lotzesussikularis vagy esubkutan uton beadhatd
injekeios xéssitményeket aliithatunk elde 4 natdanyag napi
désise parentexilis adegolas saeten példial nixom-néyyases
veulelu ng/testtimeg kg lelicte »% LnJekeido séssitaiiyck 8
Bastdanyeges rendssexint steril vices isctomias olddszezben
oldve vagy esusspendalve tartaluussiaky o késaitnények adots
esetben konservildszexd (példaul {enoclt) vagy sxclubillsiloe
psert (példaul esilénediemin-teizascetsavad) Is tartalzazaaie
nake ‘
iarentezsulie veygy asroesol formajdban L0reénd ada-
golisxa példéul LU xg/ml seves n.Soenyegot tartalmasd viszes
késsitoinyekes sllithatunk ¢ld wgje 00sy Lv ag batdanyagot,
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11,97 mg dibisikus ndtzium=fossfdt-beptahidzdtot (ULk mind-
négil)y 0,74 B¢ monobdzikus Ritziume=fossfdtot (UoF mindségi),
445C mg ndtriumsklorides (VoP mindaégil) 68 7,0=745 pi éxték
bedllitisdihos asilkséges mennyiségi 1 normil vises naszium-hidye
oxld cldatet vagy U405 méles dinmasyium-hidxogén~iossfat oldaw
tot annyi, injckoids célokra alkalasse (Lol mindedgl) visben
oldunk, hogy as oldet téxfogata l4U ml legyen (as oldat time~
g§® 1401 £)y majd as oldatot asseptikus kirxilmények kisidts
asiizjtix, és sterilen tdroljuke.

A hatdanyagokn$ remisserini eerossol vagy ilatzavée
nés injekolid formijddban justatjuk a ssexveseibee i humin gyde
gydssetban sz aerossolos adugolashos ssikséges napi désis péle
ddul 5«100 ag, as intravénds adagolushos ssikséges nepi dd=
515 pedig 50«1000 mg lehets 4 kétféls adegoliel médot egyilte
teaen is slkslmazhatjuke Ssekenmber ssemire nyilvamvald, aogy
eastonként a kistls désieértékextol el kell té1nl as oxvosi
gyakoxlatdol J6) ismert ssempontok = Lgy & keselendd betegeds
vagy rendellensaség Jellege és sulyossigay ¢ parbisanos kexe-
léuek, a beteg korn, Dame, tesitinmege stbe ~ figyelembovéte~
1évele An (1) dltalinoe képleti hetdanysgokst ekvivalens meny=
nyledgil gydgydesasilag alkalaashaté 8d formdjiban is felhsuse
nélbatjuke » 458 5354 458 5364 458 537 és 463 811 sa. euxd-
pal kisreboosdtdsi irat résslotesen Lamextetl a His Loalble
tozxok adagolisi nmddjdt olsstds fibrémis, AllS, bronshitis és
eskut nemlimfotikus lsukémiival kapesolatos vércések segellsé~
séze és keselénéres is 0%$ kisUltekhes hasonldéan hemndilhate
Juk fel a taldlminy ssexinti hatdanyegokst as adots betegabe
gek kenoléséye akir Unmsgukbam, akdr as ilyen rendsilenesaé-
gok keseléuéhes ssckisosnn ulkalmasot’t kiegéssitd texapeuti~



QRB‘

kiumekkol egylitte trrondaserl msgbetegedések &8 nasonld éllae
potok kessldaére vagy segelinénézre a taldlmdny sserinti satde
snyegokats rendsserint paresateriliis uson adjux bee » batdunya~
gokat egyedilli terapsutikumokként hessndlbatjuk, vagy as adotst
betegadg vagy dllapot kezelémsdre sackisoean slikaluasott mis
gyégyhatisn anyagokkal egysserze vagy asokkal viltakesve ade-
golhatjuke |

4 taldlminyt as olsalmi kor korlatosesa aélkil as
alabbi példixben réesletesen ispertetjiik: imennyidben a péle
dikdan mist nem kUslink,

(1) a muveletokot szobabiméreékleten, asas A6=25° -
=on végentiiky

(11) @ sserves clddesereket visasntes magnésiun-asule
fas Iuliss ssirisossuky as oldooserek bepazlusit L0340 bLepule
16 kéasiulékben, eabkkentess nyomason (OUU=4U.v paEeal /4,5=
«30 Ligmn/ )y legftliebb 60°¢ frddhimézséikleten végestiky

(141} a “krometografaulas® megjelblémen g&yorsksoustow
grufdldss (ushill mddssexe) éxsinky adssordbensként =016k .isvelw
gel Axs 9385 sipusu ssilikagélt (gyaxtje aa we kexek o,
Vaznatads, xémet Lsivetedgl Aoxtarsasdg) hesabaltuiky 8 "glow
diens” megielilémen (smit a keszdeti éu s végend 0ldouses~az gy
kUslénse kives) a3 elualonaex Gsosetételének s megadobt Latie
zok ktstbss gradiensessexiien, iéposdaetesen ée folysmabosan
tUX5énS valtostatdnat egyaxant oxtdiky & vékouyxréte ghxomatom
grafdlashos (TiC) 0425 mm vastageigny a3t 20520 Sipusu Giuw
ssilikegél lemessket (gydxtja 83 ~nalbech cédg, aevaxi, Jelaw
ware, Amexiksl cgyesilt allamok} hassnéltunicy

{iv) 8 zeakoidk menetét rendesexiut VEKOLYX6tauks e
matogratilassal kivettilky i y a példakban kisdlt reakclioldok
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osak tijékontatsd Jelleglek)

(v) a kistilt olveddispont-drtékek korrigdlatlan ada-
toky 63 as adots technikdval elddllitott vegyliletekre vonzte
kosnak (ogyes esstekben as elkilltnités nédsmerének megviliose
tstdsakor a vegyllet mis polimerf médosulat formdjdben képsndde
het, azl as olvaddspont megviltozdaival jir)s

(vi) o végtermékek LN apektrum-sdatal megfeleltek a
virt szexkeseseknekj » magynyomisu folyadékkromatografdlécenl
(HPLO) vizsgidlt snyagok lémyegéden tisstdnak bHisonyultaky

(vii) a ktsBlt homsm-sdsatok esupdn $4jékoztaté jellew
glek, €és nem jolensik suilkségképpen as elérhets moximumot;

(vitl) as FiR gpektyrumokben & kémial eltoléddonéytbe
keket J skilin, ppm egységekben sdtuk meg $stremetil-ssilén
belsS standardze vonatkostatva, a epektrumockat DESCed: oldé-
aserden, 250 kis frekvencidn vettilk fol, as AR spektrumok
esetén a kizvetlenill éaslelhets oltolddde~dy tékekes sdtuk meg

(ix) e cebkkentett nyomdsokat peseal (Pa) egységeke
ben, s megnivelt nyomdisokat bar szységekben adtuk megy

{x) & kUsUls cldésser-arinyok térfogaterdnyck;

(xs) s ttmesgapektzumckat 70 oV elekiron~snergiival,

a besugirsisnck kitett mints kémiei fonisdcidjdval (CI) vete
tik felj ahol feltiintetillk, sz {onizdeist slextron-litkinéuvel
(£1) vagy gyors atonebombindesal (PAB) vdltottuk ki} rendesee
rint cask az slaptimegre jellemsS csucsokat adtuk mezy

(xiL) & nagynyomdsu folysdékxkromstografdlishos A oszme
lopként 4,6 ma x 25 em méresit, Zoxbax (védjegy) CD5 $ipusu
enslitikai osslepot, B ceslopként pedig 4,6 ma x 3% em mérestl,
Faenomenex (védjegy) Zorbax (védjegy) C~8 tipusu analitikst
ostlopot hassndltumky as "A® olddeser~zendsser 5513%11%:10,1
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téxfogataxdnyn vis/scetonitxil/tetranidrofurdn/tziflucz=-egete
Sy slegy volt; a reteneliés 1a6t (tﬁj Pexre egységekben, as
dramldsi sebességet (Fk) ml/perc egységskben adtuk negs

0400 gy a8 1. példs §) pontja smexias eldallisots
slkohol 8 ml 13l tsérfogatardinyn dimetileasulfoxid/toluocl
eleggyel klssitott oldatikos 1,59 g le(3e/dinetileanino/«=pro-
pil)elwstilekarbodiimidelitdrokioridot, majd 04274 Bl 2y2~di~
klér-egetasvat sdunk, &+ reskeicelegyet 5 6rém it keverjik,
majd kloroform és 1 » vises asésavoidat kOsbts megosslatjiuke
i sserves fdsist slkildnitjik, 1 k vises sosavoldatsal, teoe
1itett vines natxiuns-hidrogén-xarbonst oldattal, vegil visea
nitrium-kloxid oideatsal mossuk, eziritjuk, majd bepareljuke
& terméket krommtografuniumsel tiastitjuk, eludldsserként 3197
téxiogatarinyu mestancl/klozroforn siegyet hassnilanke «8 igy
kapost anyagot kromasografiluasssl sovabb sisatitjuk, eludide
ssorként metanol/klexcofoxm elegysket (gradiens 1139, 1,519845
és 2198 térfogatarinyok k7sitt) mnesnilunke Uel56 g cim sze~
pintl vegyiletet kapunk fehéx sesilard anyag formdjabane
TiCs hy = 0453 (5195 tériogataxinyu metanol/xlorofors elegye
gyel futsatva)e HPICS ¢ = u,uo,"d‘anulop,E% w29 733 sé2fow
gatardnyu vis/acotonitzil eleggyel {uttatvae iumegspeistzums
B/% » 479 (E+l)e

nlensds s Copligy Fali Vg képlet alapjdns
ssimitotss Co 55,2) =, HI 4442 »y ks Llly71 &3
saldlt; Ct 55,58 ny k3 4569 wy BE 11936 e



A kilndulisi anyagot a k¥v.tkesSképpen dllitjuk eids
8) 2=rtilimidomlie(3,;yJutzifluore2ehidroxi=leizopzopile
~propil)-ecetomid elbillitimas
4oV g Beftalolileglioin 39,1 al 4emetilemoriolinmel
xéasitett oldatida =40°Ceon 22,1 ml klérhangyasaveisobutile
~éautert cespegtetink, és az elegyet 1,5 Srdm dt «20YC &8
~4U%C kosutti hdméreékleten keverjike As olegyhes 33,6 g J-g=
Binowlyl4letrifluor=qmnotilecepontancl=nidzokloridot adunk,
és 28 oldatot sacbahimérsékletre hagyjuk melegedni. Az oldew
tot 1,5 drun at keverjilk, ssutdn etil-acetdéstal higitjuk,
1 b vises séuavoldattal, 1 & vises ndtyiumenidroxid oldeitsl,
véglil vises nasriumekiorid oldmssal mossuk, ssiritjuk, ezutdrn
beparoljuke 47,2 g kivint scetamid-vegyilletet kapunk fehéx
ssiluzd anyeg formajabane 2iCs ke = 040 (3197 térfogataranyn
metancl/kloxotorm eleggyel rustatva)s ‘Umegapeksrums
a/s & 359 (htlje
b) be{Ze/texowbutiledinotilessilileczi/e3;3, 3=t
fluor~leisopropilepropil je2«ftilinido-acetanid
oldillitdne,

4792 go a8 le példa a) puntje ssexrint eldillisots
alkonol 63 3U,7 ml 240=lutidin 6uUu ml $etrahidzofurdnnal kée-
ssitett oldesiba 0%U-on 45,4 ml sxiflucy-metinssulfonsave(toroe
~butil-dinetilegsilil )~éaster 50 ml totranldrofurinnal késsie
tett oldatat csepegtotjiike sz alegyet 16 63dn 4t asobahimér=
sekleten severjilk, majd oepuroljuke s maradékot etil-agetdttel
ﬁigitj&k. s @gerves oldatot i i vises sdsevoldattel, L 5 vie
se8 Ratrius-hidroxid oldattal és vises nitrium~=klorid oldate
tal mossuk, ssdritjuk, véguil bepdroljuke 65,3 g (1lu0 =il
negyobb mennyiségl) éter-vegyiuletes kapunk fehéx ssilird anyag
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foxrmijdbane Tuls hg = Uy54 (211 térfogasarinyu hexdneisome~
rek/aceton elegiyel futtatve ). TumegspektrIums a/s = 473 (iiel)s
8) 2=anminomhe({ge=/texoebutiledinetilessilil=oxi/=
-333,3~ttLélunx-l—iaoyzep&l-pxeptl)naeotundd
elddllitisas
243 g9 82 1o példa b) pontja szexint sapott termék
1430 liter etancilal késsitett oldatat forrdsig melegltjlike
43 oldathos 1342 mli nidzaginenidrasot sdunk, és a reskcidelee
gyet 3 déxin it visssafolystis xisben forraljuk. as slegyet
1 & vizes mdsaveoldattal pH 2 éridire ssvanyitjuk, és tovéudi
1 éxan at visssafolyatis kisben forraljuk. suutém as elegyet
OV Cea hiltJilk, ssixjilk, és s ssirletet bepazoljuke. A marsdée
kot etil~acetitban felveassik, ¢8 o azerves oldasot 1L L vizes
natriumenidroxid oldastal addig mossuk, smig a vises fisia
pii=ja meg nex haludja a 8,0 éxtéket, ozZutdn @ mosdat vises
nitziun~klorid cldettal folystatjuke o nsorves cldatos ssirise
Juk ée bepiroljuke. 4 terméket kromstografilisssl sisstisjuk,
eludldsserként metanol/diklozr-metin elegyeket (gradiens 2198
63 5195 térfogaterdny kustst) hessndlunke 43,8 g kivant amine
vegylUletet kapunk dtlditesd olaj iormajibane iiks he ® UybB
(312 sérfogataxanyu hexineisomerek/aceton slogzyel futtatva)e
Tosegopextruns w/s s 343 (k+l)e
d) 2e(4=/stoxiekarbonil/=3=/netoxiekarbonil/e2=0xom
wl y204inidy0nlepiriill )eie(2e/sexcwbutiledinesile
»8381lile0xi/w3y 3y imtriflucraleigopropilepropil )=
~agetanmid elGallitdsas
274t 8y 88 le példe k) pontja szerint kapost termék
€8 3041 gy 88 le példas o) pontja sserint capott termék 140 mi
stancllal kiészitett vidatat 16 Sran £t visssafolyatas kbzben
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forraljuk, mejd as oldatot bepdroljuke &4 saXadékot stileace
tatban felvesssike 4z oldatot 1 ik vizes sésavoldattal €8 vie
%08 patriumeklorid cldatsal mossuk, lil ardnyn kilium-kazboe
nas/natrium-ssulfit elegy fOLUtt ssdritjuk, majd bepiroljuke
« paradekot éterben felvesssilks 43 oldatot L K vizes sésavole
dattal és vizes natrium-klorid oldattal mossuk, 13l ardnya
kaliun=karbonit/nitriun-ssulfat elegy LUlUss ssdiritjuk, majd
beparoljuke 34,5 g kivint piridon-vegyiiletet kapunk sirga,
habsseri anyeg formijdbane ils3 ne = 0,68 (13l térfogatarinyu
nexun-isomexek/eaceton eleggyel futtatva ). TUmegapektrum:
a/s = 550 (hitl)e
8} 2e( =iaxboxiede/ot0xl~karbonil/«2eox0el y2=d151dr 0n
«l=piridil jeie(2=/texcebutiledinatilessilileoxi/=
=39dy=tri{lucr=leizopropilepropil j~a0etanid ell=
dllitisas
2040 g litiumejodid 200 ml piridinnel késsitett, fore
xasban lévo oldataba 20,5 gy 8z le példa &) pontja ssexint
kapott termék 20U ml pixidinnel kessitess oldatit caspegtese
Juke & kapott oldatot 1 éren at visssatolyasis kozben foxzale
Juky mejd bepiroljuks » mayadékot etilessetdtban felvesssik.
nu Oldatot 1 I vizes mossvoldattel és vises nisriumeklozid
oldattal mossuk, ssaritjuk, végil bepiroljuke 19,2 g kivins
4aYbonuavat kapunk narencssarga, aabsseri anyag formajibune
skt hp ® Uedl (951511 térfogatarsnyu klorofors/metanol/eget=
sav eleggyel futtatva), itmszepextrumi o/z » 537 (s+4l).
£) 2=(3e/sensileoxiwkarbonileaning/wie/es0xiokar bo=
Bll/w2e0xowl j2wiihidzo=lepiridlil jeliv(2e/s0T0=Due
$iledimetileesilileoxi/=3y3i=triflucrel=is0pro
pll=propil j=gcotamid elidllitisas
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1550 go 88 le példs o) pontje ssexrint kapott kezrbone
sav 150 m]l pedioxdnnal kéesitett oldatahos 4,7V ml trietile
wamint 68 6,70 Bl difenilefossiorilessidot adunke. As oldatet
2 éxén it visssafolyatds kisben forrsljuk, majd 3,18 ml bene
silealkoholt aduck heosmgie «3 oldautot lo dran it melegitdiik,
é8 esutun ctileacetit és 1 b vizen sésavoldat kiisdtt segouse
lasjuke » asserves fuzist 1 i vizes sdsgvoldattaly L & visoew
nitriumecidroxid oldsttsl és vises niatriume=kiozid oldattal
mogsuk, ssiritjuk, végill bepezoljuke 4 meradékot hexan-isow
Serek és aceton elegyével elduxsabljiik, é#s as slegyet smlirjik,
4480 g kivant benalleuretinwvegyiiletet kapunk fehér kristde
lybk formijdbane » sosilvletes bepixoljuk, ¢3 & neradékot kyo-
matografaluasaal tieztitjuke slualésserként aceton/hexdn~igow
poxek elegyekst buszpilunk (gzsdiens 43l, 3Jsl és 231 térfogate
axdnyok kusbit)e Tovdbbi T.2u g texméket kapunk fenéx ssiiard
anyag foxmijdbane TiC3s Hp » (p22 (832 téxfogatazrdayu Lhexine
wizonerek/a0eson slegayel futintve jo lbUmegspekizun: /s =
s 642 (k+l)e

8) 2=(3e/bensil=oxi=karbonil-smino/ed=karboxie2ucxow
ol g2mdinidyomlepiridil jeisn{2e/tozoebutiledinetile
w88ilileoxi/w] g3 iwtrifluorwleisopropilepropil )=
~agetamid elddllitiasas
11,80 g 88 le példa £) pontja agerint kapott ésae
ter 25U &l etanollal késmitett oldutahos lgi3 g kuilumebhidre
oxid 125 ml vissel késsitett ocldatit adjuke Az oldatot 3 dxun
4t ssobahdnérséxieten kevexrjik, majd ujabb U457 g kaliumehidye
oxid 50 ml vissel kéesltett oldatut adjuk Rozzde & kovexést
wég 1 Srdn 4t folytatjuk sachahiméradkleten, majd as slegyet
35%wrs melegit)ik, esutdn ssobabiméraékletrs hit)ik., i3 ole
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datot pi 2 éxtékye mavanyitjuk 1 » vises szdsavoldattale & Bae
vas elegyet vires nidtriumeklorid oldattal higitjuk, ¢a xloroe
formmal extyahiljuke 4 szerves sxtraktumokat egyesitjiik, ssi=
ritjuk, majd bepizoljuke 4 terméket atancl és vis elezyéddd
dtkristalyesitiuke 8,75 g kivint karbomsavat kapunk tsrsfehér
kristdlyok formdjdbane %iC3 ke = Uy23 (519511 téxfogatardnyu
metanol/klorcforn/ecetany sleggyel futtatva). TUmegspektyumi
n/s = 614 (k+l)e
R) 2u(l=bensile 4 ,Bet210X0e],2,3,4,7 jSehoxahidzompie-~

2140 3 ,4=3/pirinidineTeil Jelie{ 2=/ taxCnbutil=d ine-

1188111 1e0xE /=3 3 ¢ I t71£1007 =1L 50R2OpLL=prOpll )=

~gcetamid eldallitisan

0e500 g4 a2 le példa g) pontja sszsexrint kapott karbone

6oV, Uel758 ml bhensileamin é8 9220 g le=hidroxi~benzotriasole-
wiidzat 5 ml divetil-formamiddal kémsisett oldatdnos C,172 g
le(3=/dimetileanino/«propil j=3eotilekarbodiimid=hidzrokloxridot
sdunke 4 reakcidelegyoet L6 Ordn it kevexjik, asjd etilescetite
ban felvesssulike A kopott elegyet 1 L vizes sdsavoldattal, 1 &
vizes natriumenddroxid coidattal és vises mitriumeklorid oldate
$al moasuk, sairitjuk, g;utﬁa bepaxoljuke a4 paradékot 5 wml die
Retiletormazidban cldaui. é9 a3 oldatos 2 éxdn it 12u"Ceen
tortjuke 28 elegyet etileacetiatbaun felvesssik, 1 ¥ vises b~
ssvoldattal, L & vises nitriumesidroxid cldattal és vizes nite
riucwklorid cldatital moseui, nsaritjuk, végil beparoljuke
Ued9C g kivint biciklusos veyy uletet kapunke Piks By = U955
(5135 téxtogatardnyu metanol/kloroform esleggyel futtasva).
Tomegspektrun: w/z = 595 (i+lje
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1) 2u(3=banzilel 4,8et2i0X0e142,)94,7 B=hexahidzow
=pir140/Tpdmd/pirinidineT~il jolie( 33y i=tr i fAnore
w2elidy 0Xiwleinopropilepropil jwacetamid ¢l S4118=
tisa:z
OedBU g4 a8 le példs h) pontje ssoxint eldsdllitots
termék 1l ml setrahidrofurdnnal kissitets oldatdhos 0,82 al
14U aélos tetrahidrofurinoa tetrabutileszméniume-fiuocorid oldae
tot adunk, éa a reakeidelogyet 2 Grdin it ssodahdméxsékleten kee
varjilke 4z oldatot etilemcstdt 68 1L X vises odsavoldat kiabte
negosslatjuk. 4 szarves fdziat 1 X vises oGsavoldanttal és 1 %
vizes nitriusenidroxid oldattal mossuk, majd eltntjiik. » ¥vie
zex moedfolyadékokat agyvesitilik, 1 X vimes ndsriumehidroxid
oldattal segluzosisjuk, éo kloyoforamal extxshdljuk. i kloxow
formom fisisokat egyeaitjilk, 131 srényu kiliumekarbonit/ndisrie
un~ssulfdt slegy FULUtt ssdixitjuk, majd bepiroljuke U,445 2
(100 »=nil nagyobdb menuyiségll) kivint alkoholt kapunk asnildrd
anyag formijibale TiC3 Ko » CpdU (5395 séxfogatardnyn meta-
nol/kloxoform eleggyel futtatva). TUmegepektrum: n/s = 481
(Bitl)e

A% 1o példa 4) pontjiban leirt reakeidhos reagens~
ként felhassnilt (2«~/etoxi~knrbonil/=3«/dimetileaninc/«2epro=
penilidén)e-nalonsavedizatil-ésntert a kiwetkosdképpen dllive
juk el&s

3) (2«/itoxi=karbonil/=etilidén jemalonsavedinetile
~$aster elldllitdsas

258 g vismentea sink-kloxid 474 g eoetssve-anhidzide

del kéasisett asuszpenalojut 2 Oxdan 4t kevegjike 48 cldatfde
sist dekantilédssal elkilltnisjlk, ¢s as oldatbas 120 g pirossde
lésavectiledsztezt, 28jd 136 g malonsavedimetilefastert ¢se~
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pegtetilniks 4 kapott clegyet 2 dxdn it viaesafolyatds kiaden
forraljuke i torméket catkkentett nyomison vézsett denstillde
lisesl siaztisjuikc (fpes 136YC/1CLl Fa)e 1B2 g kivint terméket
kapunk balv.nysdrga folyadék formijdbane TLC3 ke = U925 (931
téxfogatardnyu hexineisomerek/asceton eleggyel futtatvaje.
tbmegapektrums n/s = 231 (i+l)e
K) (2«/5t0xiekarbonil/«j=/dinetil-aning/=2=propenilii=
dén)=salonsavedimetil=énster elddllitisas
3340 59 a8 le példa j) pontja aserint kapott teormék

68 29,1 ol L Jedinetil-formanid-~diotil-agotdil 57 al dimetile
~formaniddal késsitett oldatdt 3 oxdn it 80%Ceon saztjuke As
oldatot vizes uutriumekloxrid oldat és ctileacetdt kbabtt meg-
osslatjuke sz etilescotatos fazist vises natxiume—klorid oldate
tal moasuks 4 viges mosofolysdékokat egyesitjik, éa etil-ace=
tdttasl extrahialjuke. A ssexves fusisokat egyesitjilk, niatxiume
wgzulfat £510%% ssdristjuk, mejd bepiroljuks. a toxméket 550 ml
szén~tetzakloridiuél kristalyositjuke 37,5 g kivdnt diént ka-
punk suxga s3ilixd anyeg rormujabehs Dilt he = 054 (1511 tére
rogateranyu kloroforn/aceson ealeggyel futtatva)e iimezspekte
rums /s » 286 (i+l)e

#% le p6ldas d, pontjabzn ismeztetett reakcidnos kie
induldsi snyagként felnesgnalt Ze(4=/etoxieksrbonil/e3e/metw
oxiekarbonil/e2«0x0el 2eiiiiidsowlepizidli]l jei=(2e/toz0mbutile
wiimetil=08ilileoxi/w3 i 3=tritluoz=leizopropilepropii )=acet
apidot mds megoldis suexint a kuvutkesdképpen ie elosllitbet-
Juks

1) 2=nldrele(3y3,i=t2iiluore2=nidroxi=}=isopropile

«propil j=apetamid ellillitasas
1040 g Iwaminoel,lletrifluorwdenstil«2epentoncle
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=nidroklozid é8 1u,y9 ml 4emetilenorfolin 240 ml tetrahidzroe
furinpal késsitett, U°u=0s cldatiba 3,85 ml klérescetileklow
rid 20 ml tetrahidrofurannsl késszitets oldatdt osepegtetjlke
4 Toukcidelegyet 3 Srdan 4t v Ceon keverjlk, majd bepixoljuke
4 maxadékot etilescetdtban felvesasike 4z oldatot 1 i vizes ale
savoldattal, 1 & vizes nitriumesidroxid cldattsl és vizea ndte
riux=-kxlorid cldattal mossux, ssuritjuk, majd bepixoljuk.
1242 g kivant amidvegyliletet kapunk sixga olsj foromdijdiden.
LGt hp = Ge75 (5895 térfogatardnyu metanol/klioxofurm elegyw
gyel futtatva)e IUmegapoktrum: m/s » 248 (lL+l, 3501-xa).
B) be(2e/tezo=ibutiledinesilesnilileoxi/wly 3 3ntrilue
or=leigopropilepropil j=2=klézr=acetanid aloilliti-
sal
11,4 g9 o3 le példa 1) pontja sserint kepots alkohol
68 10,7 Bl 246-lutidin 46 al dixlér-cetannal késsitoett oldae
tiba 19,9 =l trifluoremetin=szulfonsave(terosbutilediinetile
~g5ilil )=é:ztert cuepegtetinke sz cldatot 3 6xdn it szobahde
méxséklaeten kevoxjlike majd etil-acesidttsl niglijuk, L X vises
sésavoldattaly 1 i vizes matriume~bidroxid oldattal és viszes
natrium=-klorid oldatsal mossuk, sssixitjuk, véglul beparoljuks
A texmdket kromatografdlassal tiastitjux, eluialészexrkéns
hexdneizomerek €8 etil~ugetat clagyelt (gradiens 1liuiG, 31l
és 932 térfegatsrinyok kvsutt) amssnaljuke 10,3 g kivint sslie
lil=gtert kapunk fehdy ssllard anyag formijabslie il &g =
s 0ga62 (431 térfogatsranyu aex.n-izomerek/etileacetut elegy-
gyel futtatvaje itimegepektrum: m/3 » 362 (hi+l 35C1-¢n).

D) bw({2e/torgmcutiledizetilessilileczi/=3y3yetrie

£luor=leizopropllepropil je2=jédwacetanid oldil-

litusa:
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8445 g nitriun=jodid €3 3,10 g, a2 le példa m) ponte
Ja sserint kapott %Yermék 956 ml ascetoanal kéuzitett oldatit
16 drdn it ssmobshumdredcleten koverjdk, majd etileacetat és
viz kozott megoszlatjuke » ssorves fazist telitest vises uafe-
riunebissulfis cldattal és vigea nulrive-klorid oldatial moge
BUK, ss.xitjul, majd bepixoljuike Gold g xivint Jodldevogyiiew
tat kapunk feady asilard anysyg foxmijibane Laii ip = Ve
(331 tériogataranyu nex.neizowsiek/etilescetit elegiyel fute
tabva e ivmexapextruns /8 = 454 (w+l)e
©) 2w(d=/:toxi=karbonil/=3=/n6 $0Xi=Kaz ORI/ =2m0X0
wlgledinidyomlepiridil jwie(2e/texo=butil-dicatili=
wy33illleoxi/w3y3¢ =irifluor=ieigopropil=propii )=
wggotamid elldllitaaas
0g2 & 4=(otoxiekarbonil jed={(uvtoil=ksxbO0il jmimpim
tidon éu 184l g4 82 le példa a) pontja esexint xayotié ferwéx
Su ml disetil=formuniddal sésnitett 0ldatanos De47 Ll 1lgycwii-
auaebioiklo/Sedeyfundece]=ént adunk, ¢8 ag @logyet 24 Sran %
seobabdmérsékleten keverjiks . reaskgicelegyet otileacetdtval
DigléJuaky 1 I viges sdéssvoldattal, vises aitriumexlorid ol-
Gattaly L i viseo ndlyiwgenidzoxid oldsbial, Vigdl iuwét viies
natriuseklordd oldatsal mossuky L3l Gramyu XKalluteZaloORal/iaie
riunegzuliat elegy folobt ssaxlijusn, 62abin Cepiroijiuse 4 tGiw
réket Arcmatoprafilagoal ticasvitjusd, vlualoszerkint Lid tér=-
fogatafanyu aCeton/neiine18.06Xei clogyet scannalunike 484
kivant amidvegydletet kapuhs nulvanysarge sallad digug 10x-
pijibane il he ® uy3h (347 LEXicgatarsnyi s0eton/uexuiwizow
mexek eleguyel futiutva)e LutBgBoekirul: &/s = 551 (o+l)e
A% Le példa ¢ pontjubun lairi sljirugbal Leu,wle

kiub [oloussnailt de(otoaiwkaZbonil jmd=(ie tOXieaaX DOLLL joml=] i=
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ridont a8 kiveikesdképpen dliitjuk elds

P) 4=(stoxi~karboniljele(denetoxiebensil )w3e(metoxie

=karbonil j=2=pixridon elddllitises

3742 go 88 1l példa k) pontja aserint eldallitott tere
mék 166 ml etsnolial késsitets oldatdba 16,8 ml penetoxi-benw
glleanint cuepegtetink, €s uz slegyet l,1 oxdn &t visssafolye~
tas kigben forrsljuke «2z oldatot beparoljuk, é8 a marsdékos
etileacetitban felvesssdks » kapott oldatot 1 L vizes sdaavole
dattal és vises natrium-klorid cidatial mossuk, lil ardcyu
kalium=kexbondt/natriun-esulfat elegy fblutt ssaritjuk, zajd
bepiroljuke 45,6 g kivint l=(4=metoxi-bensil j-regyiiletet kaw
punk barna, zumiasserd enyag forma)abane TiCt by = 0p42 (1531
tériogatardnyu kloroiozn/aceton elegpyel futtatva)e DUmege
BpektTums n/s = 346 (atlje

Q) 4=(utoxi=karbonili j=3=(metouxi-karbonil j=2=piridon

elddllitisas

2440 gy 88 le példa p) pontja sserint kapott termék
275 ml 1Gsl térfogatexdinyu ecetonitril/vis elegsyel kéwsitets
cldstuhoz 19v g eéxium(iV)=sasdniun-nitrdtot adunk, é2 a8 elew
gyet £il Oxdn dt szobabdméredékleten kevexrjilke a8 oldatot 1 lie
ter kicxoforamel higitjuk, szlirjuik, és s szerves sziirietet
1 i vizea sdsavoldattal, zujd vizes patrium=klorid oldattal
BosEuke o sazerves fduist swaritjuk ée Lepdroljuke o terméket
kropstogratal sasal sisgtitfui, eluildszerként klox ol orn/metuw
nol elegyesst (yradiens llusu é€s 3515 téxfogutaxdnyok kdzott)
hasanalunke 643 g kividnt piridon~vegyiiletet kapunk fenér ssiw
laxd snyag foxmdjdbane i3 sp = Lo49 (911 véxfogaterdmyu
metanol/xloxcioxm elegzyel futtatva)e IUmegopektrum: n/s =
= 266 (k+lje
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g=bds k€lda

s megleleld (ii) dltalanos képletl slkohiclok Oxldde
liedval dllitjuk el a ¢=l13, peéldubun feloorolt (L} sltalincs
képletid vegylileteket, amelyekber 1% nidrogénstomot &5 i° izoe
pxepllcsopcitot Jeient, oig Ll az epgyedi példskbuzn felsoxols
caoportokat Julentie » Xeaskcidt mz le példuban lelxrtak szoxins
végezuiky as esstleges eltereseket xilbn kUsSULjilk,

as.peldas 2l e metliicsoporte a4 termdket az eleyy bew
parluswval kililunitjik ol, €8 kromatografalassal tisztitjuke
~dusléssexkent klorolorm/mevancl elegyeket (gradlens 1u030,
J8312 és 9713 térfogntar-dyok kugitt ) hasanilunke O,106 g kiviag
tergéket kapuna fehér szilird anyug foxmujdbane HilLs t. =
m Tolly "a" oB2l0p,e riv = 2, eluxlicuexrt 5t) térfcgatarinyu
viz/acetonitxil elegye ibmegspektrumi ov/s = 4U3e

vienzés & C16217% F' 4V v65 LU képlet slapjan:
82amitotts U2 46441 g 1t 4449 54 ks 13453 i
talilts Vi 4GB0 g 23 458 wy Rt 13415 e

arpsldat il - nidro enatome » reakoicelegy extrake
cios feidolgomasat elhsgyjuke » reskcicelegyet klorciormmal
nigltjuk, €3 krommtograialussal ilueztitjuke -lualdcserkdat
klorviorm/wetancl elegyeket (gradlens luiiug 97998445, 3515
€3 JUsly bérfogaturanyok kus0bv) naosnalunke Ugudd g kivant
torménel kapunk fooér szllaxd siyag tormajabene bt
b= Dedly “u oaulopy ri = 1ly0y elualdssers udilh teéxrogate
sranyu viz/acetonitril elegye suvisyepektiyums m/s = 383 (kvl)e

vlemzés a 515“1533“4“5' “oll HgV képlet alapjans
asamibotts Ui 44433 vy hd deld2 oy L3 L3497 w3
taldlts v 45531 .y uS 4991 gy BT 13433 we



4s. Rckdas b om lenaftilenetil=cooporte A Yeagenseket
¢%won adagoljuk be, és az elegyet ssobahimérsékletrs melegite
Juke 4 roakeidolegyes klorofoxamal pigitjuk, és 1 ¥ vizes sbe
sevoldattal, 1 « vizes ndtriumehidroxid oldattal €éa viges nate
riusekloxid cldattal zo33uke a vizes mosdfolradékokat egyesite
Jike 1 . vizes sdésav.ldattel megsavanylitjuk, €3 etii-acetits
tal extrabiljuke 4 kKloroformos és as etil-ascetitos extraktumow
kat egyesitjik, vizes naitxium~xiorid cldettsl moasuk, 38drite
Juk, majd Dop.rxoljuke » $tormeket krosatografilissal tisctite
Juk, eludldeserkéni nexin-isvmerek/aceton elegyeket (uradiens
411, 38l é8 2311 térfougaterxdnyok kisist) nassndlupke 4 tornée
ket Lamételt kromstografalussal tovabb tisstitjuk, sluildssere
ként 9632 wérfogavaranyu dizlox-metin/metancl elegyet basze-
nilunke U200 g kivant vegylletet xapuns fonér, nabaseri ae
nyag formijsbane Wuvi ap ® U438 (9515 tériogataranyu kloroe
form/metanol eleggyel futtatva)e drils s, = 64444 "a" ceslop,
Fio e Ly elusldesers lil térfogatsranyu vis/ascetonitril elegye
Timegepektixums a/s » 529 (i+lje

clenmsés a Gz6ﬁ23P35‘65. ly2v HgU képlet elapjan:
BEamitotts O3 560,77 vy s 4465 ~p ki 1UpLl8 wp
talilts ot 56496 g K 4450 we N LU0l we

Se . 28dat hl = fenilcasopoxte kKloxoform belyett etile
~ggetitot nassnilunk, é8 ez extrskcids feldolzosdam soxrun a
natriuenldrogén=kazbondtos cldsttal végustt mosist cluagyjuke
& terméketixommtogralilugsal tioztitjuk, eludldsserkint 3614
térfogataranyu kloroform/etancl elegyet hasgnalunke U,120 g
kivint vegyiiletes kapunk fenréxr, aabssexi abyag formajibake
TiC1 hy & 23 (9515 térfogataranyu kloroforzm/metanocl elegy-

gyel futtatvaje dilns ¢, = Tet6y "a" 08BlOps 71 = 1,5, €luildw



amexrs 33l téxlogutarunyu viu/ecetonitrlil elegye iimegapekte
rum: BB = 465 (itlje
pzamitotts U3 52,74 gy hit 4432 mg ks 11,72 &3

telilts vi 52465 g HI 4454 .4 Bt 11,14 e
§o R€ldas R fenetilosoporte o zeagenaeket (YCe

~Cha adapCljus bey sajd a8 clegyet pzobahonérsékletyre melepit~
J<ke aloxcfors wlyeti stllencetatut naasnalunk, €8 as exte
razelds fellvlpozis sorwe elasgyjuk @ vises patyriun=Lidrogine
wkarbonit oldattsl végzett mosaate & terméket uxrosatografiligs
sal tlsatitfus, sludldsgerkint 35312 téxfogatazdnyu klorow
form/metanol elagy«s hugzndlunke 44 elgxidlomitett anyalol kroe
ratogralil .ssnl tovabe $isztiljd., cludldssexkéant 39:1 térfoe
gotardangu slorofoyw/mutudul ciegyet hasandlunke .8 Lfy kagott
aiyasob .y borouwdls cromatogratalassal tisztitjux soviabb,
elusddaserndnt 33l ¢orfogatuar«ayu geXan-izomerek/aceton elew
Eyot Boukbialullie weldw & slvant lerméked xapunk febér asilixd
tro ey forusjabalie Ling Lp ® wehs (9935 térfogataxinyu kKloxoe
foriyeetanol ci-ggyel fubtatva e bt $ = 5,38, """ ocsrlop,
Floom 145, eluslissers 332 $6Xicievaranyu vis/acetonlitril
Ciopye sonepmpuntruny /e = 23 (+tlje

-AGiE6E @ ¢23A23:3L4v50 v oBU L képlet slupjin:
po.mitots wi U4,

t.1lults wi

v g i d 4’83 g LS il.LS ‘;‘

US

1 ) -3 '&'-.0 e g Fol 4 LQ’K\:‘& rne

L6, ]

=2
'ty

SR gl # Zw(lencitil)=etil=CB0porte £l0X0w

fore helyeti atilescetalol nassualunk, é8 as extrakelds fel-
dclaosds soran eliagyjur a2 vizes natriunenidrogén~karbonat
oidatial végautt wosuste » teridici Latunolow elddxsaiiléssel

$icatitjuke wodul p KiVaLs vegyulevet xapunk fenér assildrd
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anysg formdjébans TICs Ky = 0,47 (9515 téxfogetardnyn klozow
foxm/metanol eleggyel futtatva)s HPLCs $; = 11,73, "A" osslep;
JE » 1,5, eludléssexr: 312 téxfogatarinyu vicfecetenitril elegy.
TUmegspektsumt n/s » 543 (liel).

Elensés a Q”R”Pf 405+ 0450 HoO képlet alapjdn:
ssdmitotts C3 58,80 %, H: 4,75 %, K3 10,16 %3
taldlts Cs 58,76 %, Hs 4,74 % Ni 9,58 %,

82 példas B® o 2-fenil-sikloprepil-sscparte As exte
rakoids feldolgosdis sozdn s vises ndtriun-hidregén-kardonds
oldattal végsett mosint elbagyfuke i toxrméket kromstografdlis-
sal tisssitjuk, eludldsserként hexidneizomsrek/aceton elegye~
ket (gradiens 351, 2:] és 1:l sérfogetaxinyok kisttt) haszad -
Sunke 0,110 'g kivint texmékst kapunk fehéx, hadsserl anyag
formijddens TICs Ry = 0,42 (9713 tézfogatazdnyu klerofern/me-
tanol eleggyel futsatva). HPECH $; = 5495, "A" ocsslopy MR =
= 1,5, eludldssers 233 téxfogatardnyn vis/ecetonitzil elegy.
Ttmegspoktrune: m/s » 505 (lied).

Elonsés a aaaz,r,n‘o,. 0,50 Bl0 képlet alapjin:
ssdnitotts Ct 56,14 %, Hs 4,71 &, N3 10,92 %3
taldlss Cs 564,15 %) Ht 44,86 %, Es 10,19 %

2. példas LI fenacilescporte Az extrakeids feldele
gosés sorin a vises nésrium=hidrogén-kardondt oldattal végseds
nogdat elhagyjuk. i Verméket kyomato;rafdlisssl Sisstitjuk,
oludlisserként dikldér-netin/metancl slegyeket (gradiens 9832,
97:3 és 9519 térfogatsrények kdadts) hassnélunkes A kapott anyee
got etancl és éter clegyével oldUrsstljik. 0,110 g kiviéns
terméket kepunk ssilird sayag formijdbane TiC1 Ky = 0,26
(9515 séxrfogataxdnyu kloroferm/setancl sleggyel futtatva)e
HPIGs §; = 8,70, "A" osslep, FE = 1,5, eludléesexs 713 tézfoe
gatardnyu vis/acetonisril slegy. TUmegspoktrum: m=/s = 507 (li+l).
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Elensés & cajunn,s‘o‘. 0420 Ho0 o 0pé0 c,ﬂ,ﬁil
képlet alapidns
snimitotts Cs 54,09 %, Hs 4,54 %, Ei 10,6 %
taldls: Cs 54,14 Ry Hs 4,64 %, N2 10,50 %.

A2s pfldas Bl & wemedinetilefenetil-osoports is exte
rekoide feldolgosds soxdn s vizes ndtrius-hidxogén-karvonit
oldattal véguett moadst elhagyjuk. A texméket kromatograféléis-
sal tisssitjuk, elufldsserként hexineisoxersk/egeton elegye-
ket (grediens 411, 31l és 2311 térfogatardnyok kisitt) hassnde
lunke 04190 g kivdnt texmékes kapunk barns, hadbaserl anyag
formdjébans TIC: ko & 0,66 (9515 téxfogatardayu kloroform/me-
tanol sleggyel futtatvs). HPIC: L 6,78, "A" ocaslop, Bk =
" = 1,9, eludléssers 55145 térfogatardnyu vis/acetonitril elegye.
TUmegapektzuns »n/s = 521 (N+l).

Eleasés & 025531’3‘&55 képles elepjdns
ssdmitotsr Ot 57,99 %, Hi 5,23 %, N1 10,76 %3
taldlt: Cs 57,55 %, Ha 5,46 %, ¥: 10,41 %

As péMdas &' = Sere-butoxi-kerboail-metil-esoporte
As extrakelids feldolgosds sorin s vises ndtriumshidrogénekaye
bondt oldattal végsett mosdst elhagyjuk, és 1 E vises sésave
oldat helyest 111 séxfogasardnyu 2 K vizes sésavoldat/vises
nétrinmsklorid oldat elegyet hassndlunk. A terméket kyomatoe
grafélisasl Siextitjuk, eludldiesexként 9832 téxfogatardnyu
dikléz-metin/metanol elogyet hassndlunke 0,030 g kivént tex-
méket kapunk tUrtfehéz, habsseri anyag formdjddan. TIC3 By =
= 0,48 (9515 tsérfogasaxdnyu kloroform/metanol eleggyel fute
tatve ). HPLC: 'a » 9,98, A" ousslopj FR = 1,54 Tt3 téxfogat~
ardinyu vis/acetonitril eleggyel eludlfa. TUmegapektrums
n/s = 447,
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Elensés s anaijl‘o?. Q420 cﬁﬂ“ képlet alapjdn:
ssimitotss Cs 51,31 %, H: 5,39 %, Hs 10,78 iy
taldls; Cs 51,08 %y, Hi 5,30 By X3 10,34 %

122 példas il . petoxiekazbonilenstilegcscports As exte
zakoliés feldolgesds morin a vimes pdtrium-hidrogén-kardondt ol
dattal végsetst mondet elhagyjuk, és 1 5 vizens sésavoldat hew
lyett 1:l térfogetarzdnmyn 2 & vises adsavoldat/vises ndtrium
»kloxid cldat elegyest hassndlunk. A vizes fdziascket egyesitjik,
nétriumekloriddal telititik, és kloroformmal extrahdljuk, 4
kloroformos fésisokat egyesitiik, sadritjuk, msjd bepireljuk.
A texrméket krometografilésssl tissztitjuk, eludlésserként di~
kléxemetin/metencl elegyeket (grasdiens 98:2 és 9713 téxfogete
ardnyok kisttt) hessndlunk. 0,110 g kividns Serméket kapunk
Strtfehér, habezeril anysg formdjiban, T1C1 ke = 0y46 (9915
téxtogaterdinyu kloroform/metancl eleggyel futtstva), HPICS
t; = Tel3, "A" ocsslep, FR = 1,0, eludléssexs 311 térfogatard-
nyu vis/acetonisxil elegy. Tumagspektrums m/x » 461 (i+l)e

Elemsés s cua”r:ﬁa, képlet aupﬁm‘
ssdmitotss C¢ 46,96 %, Hs 4,16 %, K3 12,17 #;3
taldlt: Cs 47,29 %, Hs 4,40 %, N3 11,76 %

il nflda? 1 bengileoxi=karbonll-metil-scoport.
Az extrakeids feldolgosds soxdn a vizes pétyiune-bidrogén~kar-
bonds oldattel végsett mosiat elhagyjuk, és 1 X vizes sdeave
oldat helyett 1:1 téxfogatardnyu 2 L vizes sdsavoldat/vizes
nitriumeklozid oldat elegyet hassndlunk. 4 Seyméket kxomato-
grafdldesal tinstitjuk, eluildsnerként dikléz-zetin/motancl
elegyekes (gradiens 9812 €3 9713 térfogatardnyok kistitt) hasge
ndlanke 0,210 g kivdnt termézet kapunk tBrtfehér, hadsserll
anysg formijdbsn. TiC: Ry = 0447 (9515 térfogatardayu klore-
fors/metanol elegzysl futtatva)e HPIC: $p = 8,91, "A* omslop,
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R » 1,5, eludlbeser:s Ji1l téxfogetardnyu viz/asetonitril elegy,
TUmegspektzun: n/s » 337 (kel)e

Slemsés » c“uzsr,n‘e., kiplet alapjdn:
ssdmitosts O1 53,73 %, Hs 4,32 5%, N3 10,44 5}
tal{lh Cs 53,44 %, Hs 4,44 %, N1 10,30 %

A 2=13¢ példddan kiinduldsi enyesgokként felhmnsnils
(1I) &1taldnos képletl mlkoholekat a kivetkesSképpen £11itjuk
ol |

Zone=ldens pildns

2o Jn/Benzileoxi«kazbonileaning /e4«knrboxi ~2ettowl 2w
«dihidyowlapiridil Jolie{ 2«/torosbutile-dinstileanilileoxi/el 33w
=izxiflucreleisopropil=propil jeacotanidbél dllitjuk ¢18 as
aldbbiskban felaorols (II) dltaldnos képletl alkoholek « a
képlesben RZ nidregénatomot, R® isopropileseportot, RY pedig
as egyes péladkban killin feltintetest esoportokat jelentl -
Seroebutil-dinetileanilil~ftorelit. Az 1. példa h) lépéséden
loiztak ssexint jdxunk ely as esetleges eltéréseket as egyes
példdkdan killtn kiustljiake

2+9+_pfldeg B! = metilesoport. Bensileamin helyess
4 mélekvivelens metil-aminehidyokloridot hassnilunk, és save
megkttSnsorként § ekvivalens 4emetilenoxfolint alkalmasunk. A
Serméket kromatografdlissal tismstitjuk, eluilésserként kloro-
form/metancl elegyeket (gradiens 10030, 9911, 9812, 9713, 9515
térfogatardnyok kisttt) hassndlunk, Fehéx ssildrd anyag for-
sdjdban 0,344 g kivdnt terosbutil-dimetilessilileétort kapunk.
TLCs Ry = 0,63 (5195 térfogaterdnyu metancl/kloxoforsm slegy-
gyel futtatva). TUmegspektrum: m/s « 519 (k+l),
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Jope_pfldss K® = hidrogératoms ledidroxi-bensotriae
sol és bensileamin helyett lehidroxi-bensotriasol/amménis
komplexet hassndlunk. iz extxakeidhoz clddsserkint etileate-
4t helyett kloxoformot bassndlunke 4 $ormék olkiilbnitése so-
zin ss elegyet sldssliz disetileforrsmidben 120%C-on taxtjuk,
majd bepéroljuke o kopots snysgot kromatografdlisssl tisstite
juk, eludlésserként kloyofern/metanel elegyeket (gradiens
100809 97:532,5 €8 9535 téxfogatazdnyok kistss) bassnilunke
04285 g kivint texcebutiledimstileasilile~étext kapunk tixte
fehér ssilird anyag formdjébane TiC: kg = Co#3 (1149 téxfogate
azinyu metanol/kleroform eleggyel futiatva)e Timegspekirums
n/s = 503 (Ked)e ‘

degepflday k1 = leneftilemetil-ssoporte. sensile
wanin nelyett lennftilexotileanint hassnilunk, és & mdsodik
extzakeils feldolgosini miveletsorbél elhagyjuk as 1 X vizes
adtxiun~hidroxid oldattal végazett cosists. a3 igy kapett
0,580 g terméicet tovébbi tisstités nélkGl hassadljuk fele
210t By = 071 (97103 séxfogatarinyu klorofors/metancl slegy~
gyel futtatva). Timegspekirum: m/s = 645 (lL+l).

S.ge_pflday &' = fenilesoporte Bensileamin helyett
anilint hassadlunk, éo a miscdik extrakelds feldolgesisi alle
veletaoxbdl elhagyjuk as 1 i vises nitrium-nidroxid cldattel
végsett mosdote A kapott (450 g termiket tovidbdi tisatitde
aélkil hassndljuk fel. TiC: Ky = 0433 (231 téxfogetazdnyu
hexin-isomszek/acston eleggyel fustatva), Tmegspekirums
a/s » 581 (iivl)e

Gope_pfidss 5' = fenetil-cacport. Bensileamin helyest
2efonstileanint hassadlunk, és a misodik extzakoids feldolge~
sésl mivelotooxdél elhagyjuk as 1 X vises ndtriuaehidroxid ol-
dattal végsett moadste 4 kapott 0,510 g texméket tovddbi $lsa-
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$1tés nélkul hossndliuk fels TICH By = 0,75 (9713 téxfogate
erdnyu kloroform/metancl eleggyel futtatvs ). Timegepektrum:
e 609 (E+l)s

L1egs pfldny L 2«( Imﬂi.i)«tn-cmpwh Bensile~
~anin holyett 2+(lenaftil juotileamint hassndlunk. 4+ mésodik
extrakeids miiveletaorbél elhagyjuk as 1 K vises nitriun-bidye
oxid oldattsl végsett moudot, 68 1 § vices sSeavoldat helyeds
viget hassundlunke A kapo$t C,480 g terméket Sovddbi tisstitds
261kil hassndljok fels TICs Ry » 0,57 (9713 térfogatardnyn
klorcform/metancl elaggyel futtatva). TUmegepektvums /s -
s 659 (k+1)e

A zesgensként felbaszndlt 2«(lepafiil)estil-ening
o kivetkesdkdppen 411itJuk o18:

1,85 g 2«(lenaf$il j=acetenid 30 al tesrahidrxofurdn~
Bal késaitets ssusspensidiida 20 ml 1,0 séles Setrahidrofurde
aos litiumealuminium-hidzrid oldatot ssepegtetink, A gdafelllw
dés meganiinése utdn as elegyes 2 Sxén 4% visssefolyetds k¥se
ben forraljuk, zajd 0%wze biitjtUk, és as elegyde 2,9 al viset
ssspegtetilnk. As elagyot ssivilk, és a ssiivrletet depfroljuk.
4 kapott maradékoet kxomstografiliseal tisstitjuk, eludlésmezw
ként kloroforz/metanol/amséniumehidroxid elegyekes (gradiens
1005080, 91110 €8 91110,1 ¥éxfogatardnyok k¥sbtt) hassnélunk,
Mlig ssllizd snyeg formijddan 0,240 g 2«(l-naftil)eotil-aning
kspunke TICs Ry » 0,09 (9515 téxfogaterinyu kloroform/metanol
cleggyel futtatva)., TUmegspekizum: m/s » 172 (k+l),

Bego_pfldag kP » 2fenilesiklopropilesscpert.
Bensile-anin helyett z-.unu»mmopu«nmmmmaot
hassndlunk, és savmegkitSsserként 2,1 nﬁhkﬂvahu 4=notile
-20rfolint alkalmasunk. 4 mdsodik exsrskeids feldolgosdsi mfle
velstsoxbil elhagyjuk as 1 X vises nitriumehidroxid oldattasl
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végsett moadst, 68 1 ¥ vises sésavoldat helyett vizet hasrade
lunk. 4 terméket metancl és étor elogyével eldUrmstljtik.

39300 g kivdnt torcebutil-disetilessilil-étert kapunk. 21l

Hg = 0451 (9713 térfogaterdnyn kloroform/metancl eleggyel fute
tatva)e TUmsgapekirzuns m/s = 621 (H+l).

Jege_pfldey E' = fonsoilosoport. Bensilesmin helyett
fenaoclle-anmint hasanflunk. 4 misodik extrskeids feldolgozdisel
ziivaletsordsél elhagyjuk a vises 1 ¥ ndtriumehidroxid oldattal
végrett mosdat, é3 1 K vizes sésavoldat helyett viset hasznd-
lunke 4 kapott 0,430 g torméket tovdbbi timetlitds nélklll heszse
ndljuk fel, TLCs Ry » 0,50 (9713 térfogetardnyu kloroforz/me-
‘taaol elezgyel futtatva). Zimegapektrumi m/s = 623 (liel).

10204 p6ldgs R = @,a-dimetil-fenetil-gsoport. Bene
sileanin helystt a,a=dimetilefenetil-amint hassndlunk. i sée
aodik extrakeids feldolgosdel niivélatsorbdl elhagyjuk az 1 I
vises niteiumehidyoxid oldatial végmett mosdet, é2 1 ¥ vizes
séoavoldat helyett vizet hassndlunke. A kapott 0,440 g termée
ket tovdbhi tlastitds nélktil hassndljuk fel. TICs Ry = 0,474
(9713 téxfogasardinyu kloxoforn/metancl eleggyel futtatva).
TUmegspektzuns n/x = 637 (i+l).

Jlane példg: B! « texoebutoxi-karbonilesetilegso-
por$. Beasileamis helyett Seycebutileglieint hassndlumke. A
risedik extrakeids feldolgosdsi miveletasordél elhagyjuk as
1 X vises ndtriumehidroxid oldattal vigsett movdnt, és 1 X vie
see sdsavoldat helyett vizet hassadlunk. A kapots C,420 g
terméket tovibbi tisatitdie nélkil hassndljuk fel. TIC: fp =
= 0,59 (9713 tézfogatardnyu klorofors/metancl eleggyel futtate
ve)e TUmegepektrume m/s = 619 (Rel),

legag példge . metoxiekarbonilenetilecaoport,
Bensileamin helyett metileglicin-hidyckloridet hsezndlunk,
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és savmegkttisserkéat 2,1 milekvivalens 4emstilemozfoling sl
kalsasunke A misodik extzakeids feldolgonisi milveletsorbddl
elhagyjuk as 1 B vises ndtzium-hidroxid oldattal végsett no-
sdnt, 65 1 X vises sésavoldat halyett viset hassndlunk, 4 kae
POts 04390 g terméket sovdbbi tisstitde nélkil hassadluk fel.
TLCs Ry = 0453 (9713 téxfogasarimyu kloroform/metancl elegye
gysl futtatva). Timegspextzum: m/s = 557 (kel).

13s8s 26l4gs B @ beasileoxiekardonil-aetll-osoport.
Sensileanin helyett bensileglicinehidrokloridet hassndlunk,
és saveoghklsSesexként 2,1 mélexvivalens 4-setilemozrfolint ale
kalsssuake A ndsedik extrakelids feldolgosdei milvelstsorddl
elhagyjuk as 1 X vises nditziun-bidroxid oldattel vigumett moe
sdst, 68 1 K vizes séeavoldat helyet$t viset hassndlunk, A kae
pott 04550g terméket tovibbl Sisatitis nélkill hassndljiuk fel.
2iCs Ry » 0482 (9515 tézfegatardnyu klorofern/metanol elegy~
gysl futtatva). TUmegepeiktram: a/a = 653 (M+l)e

eRo=ldebo piidas

A 2v8e=lless példékban ismertetest tero=butiledime~
til-asilil~étorekdSl as alibbi példikban leirt médsserekkel
alakitjuk ki a (II) dltaldnos képletU mlkonolekat, amolyeke
ven 82 nidrogénatemet, B® iseprepilesopoxtet, k' pedig as
sgyss példikban megadott csopexrsokas jelensi.

SeBe pglday L mtilcsoporte i 24as példa ssexint
kapott Sexméket as i+ példa §) pontjdiban leirt nédsserrel alae
kitjuk it a megfeleld alkohollds Az ottt leirsaktdl annyibesn
téxlink el, hogy & reakeldelegyet extrakeidval dolgossuk fel,
majd as extraktumot bepdroljuke A kapott sexméket kxomatogryaw
tildasal tisstisjuk, eluiléssexként metamol/klozufexs clegyes
ket (gzadisns 03100 és 3197 térfogatardnyok kssbiss) hassnbe
lunke Co243 g kivint alkoholt kapunk fehér asilixd anyag foz-



o 47 =

mijibane TLC3 ke » Us25 (5195 sérfogatardnyu metencl/kloro=
form aleggyel futtatve ). Ctmegspekizum: m/s = 405 (ki+l),

Elenzés a c“al’ﬁ‘(}’?’ képlet alapjins
szdmitotts Ci 47,93 oy s 4,74 %, N1 13,9 %
taldlts Cs 47024 %y Hs 4481 5y Bt 13452 e

Jehe_pfldng E' = Bidrogénatome 0,270 gy & 3ede péle
dc emerint kapott termék 7 ml 63l téxfogaterdnyn acetonite
ril/tetranldrofuzin sleggyel késsitett oldatdhos 0,535 ml 50 Ge
«08 Vizes hidrogénefluorid coldstot sdunk. As elegyet 19 dxdn
dt keverjilk, majd ujabb 0,535 ml vises hidrogén~tluorid oldeatot
adunk hocsde Ujabd 2 Sxds keverds utdn as slegyhesn fsmét 1 ml
vizes nidrogén~fluorid oldstot adumke A reskeidelegyet 3 é=
xdn 4% keverjlik, majd 5 ml metanollal higitjuk, éa 16 Szédnm i
kevexjiks Az elogyhes 1 g seilikegéls sdunk, és s kapott elee
gyet bepdroljuke A maradékot kromatografildssal tisstisjuk,
sludlésserként klorofors/metencl elegyesket (gradiens 10030,
9758245, 9515 é8 01100 téxfogatarinyok kisist) hassndlunk,
Fehéx smilird anyag formdjdban (4170 g kivdnt slkoholt kapunk,
amit tovibbl asonositis nélkill hessndlunk fel.

4ehe_pfldag R ® leneftilemetil-ssoporte 0,570 g,
® $one példa usexint kapott termék 9 nl setrabidrofurdnnal
készitett oldatihos 1,33 al 1,0 mélos tetrehidrzofurines tet-
zabutil-asmdniun-fluoxid oldatot adunk. A reakoidelegyet 1 6~
rin it 0°Ceon keverjlk, majd etil-acetdttal higitjuke A kaposs
elegyet 1 k vises sdsavoldattal, vises nitriumw-klorid oldate
tal, telitett vizes ndtriumebldyogén-xaxbendt olda _ttal, vée
gl lemét vises nitrium-klexrid oldattal moesuk, ssdritjuk,
éa bepiroljuke A marudékot kxommtografdlissal tisstitjuk,
eludldsserként 9713 téxrfogatardmyu klozroferm/setancl elegyet
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hassndlunk. A kapott snyaget kloroform és metsnol elegyébsl
kristilyositiuke Ssilizd enysg formdjdben 0,443 g kivdnt ale
koholt kapunke TIC: Rp = OylB (3497 téxfogatardnyu metsnol/kle~
rofore cleggyel futtatva). Ttsegspektizum: z/3 = 531 (k+l)e

Sebe példng L fenilosoport. Lzt s vegyliletet o
44be példdban lelirsakhos basonléan Allitjuk 613 az Se.a. péle
da smorint kspots termékbSl, sssel a kiUlinbséggel, hogy as
extrakolde feldolgosdsi nliveleteorbdl elhagyjuk a vises néte
riumehidrogénekoarbondt oldattsl végsett mosdat. /i vizes mosde
folyesdékckat egyesitiiik, ndtriumekloriddal telitjtk, nsjd
kloroforssal extrahdljuk. Est az extraktumot egyesisilik as
etil«acetitos fisismal, é» ax olegyet ssdritjuk és depdroljuk.
A meredékot kromatografildasal tisstitjuk, eludlészerként
9515 séxfogaterdnyn kloroforn/metancl elegyet hessndlunk,
09340 g kivént alkoholt kapunk fehéy esilixd snyag forméjébane
TiC: Ry » C,19 (9515 téxfogatardmyn kloroform/metancl elegye
gyel futtatve). TUmegapektrum: m/x = 467 (L+l),

Sebe_példng i . fenstiloaoports Est a vegyllletet »
4.bs péladban leirtek sserint 4l1itjuk el8 a S.ae példa esee
zint kapott termékbSl, assal a kilUnbeséggel, hozgy as extrake
olds feldolgosdsl mlveletacybdl elhagyjuk & vizes nityium=hide
rogén~karbondt oldattal végsett mozdst. 4 kapott anyagot kroe
matogyafdldisaal tisstitjuk, eludldésserként 97:3 térfogatarde
nyu klorofors/metancl slegyet hassndlunk. 0,300 g kivédnt alkoe
holt kepurk esilérd snyag formdjibame TIO3 Re = 0,16 (9713
tézfogatardnyu kloroform/metanol cleggyel futtatva). Timeg-
spektrus: n/s = 495 (kel),

Zodo_pfldes RY & 2e{l-naftil)-stil-asoport. :st a vee
gyliletet a 4.b, példdban lafirtek sxzorint {11itjuk e¢l8 a T.a.
példa aserint kapott texmékbsl, azsal & kiil¥nbaéggel, hogy as
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extrakeids feldolgosdsi nmitveletsoxrbdl elhagyjuk s vises nite
glun-hidrogén~karbonit oldattal véguett mosiat, 68 1 £ vises
aésavoldat helyett viset hassndlunke A kapott anyagot metae
nolos eldbrzstiléssel tisatitjuks 0,130 g kivént alkchelt kae
punk ssilird termék formdjidame TiCs Ky » 0943 (9515 téxfogate
ardnyu kloroform/metancl eleggyel futtatve)e Tlassgapektrums
n/s » 545 (i+l})e

Bebepélday &' = 2-fenil-cikloprepilessoporte st
a vegyliletet @ 4.be példdban loirtak szerint dllitjuk el a
Beae példa szexint elldllitott texmékbSl, assal a kilblabsége
g£6l, hogy as extrekeolids feldolgosdsi mlveletsorbdél elhagyjuk
8 vizes nitriumenidrogénekerbonit oldattal végsett mosdat,
és 1L K vises sésavoldas helyest viset hassnilunke A kapots$
anyagot metanocl éas édtex elegyével eldirsstilve $isatitjuk,
ssildzd anyag formijdben C,207 g kivdnt alkohols kapunke
TL0e By » 0,17 (9515 téxfogatarinyu kloxoform/metsnol elegy=
gyel futtatva). TUmegspektrums a/s = 507 (E+el).

Qebe pf1404 Kb fenscilosoport, ist a vegylletet
8 4.be példidan Lomertetett oljdrdssal 4llitjuk eld a Jens
példs sserint elfdllitots termékdsl, assal a killinbeéggel,
hogy as extrekcids feldolgosdsi mlivelotaoxddl elhagyiuk a vie
ses nitriume-nidrogén-karbondét oldattal végacts mosist, és 1 &
vizea sésavoldat iwlyets viszet haesnilunks. & kapott anyagot
klorofozm, metancl és étexr elegyébil végsett kristilyositise
sal tigztitjuke Fehéx sxilird enyag formdjdben 0,245 g kivdns
slkoholt kapunke IiCt Eg » 0gd7 (9515 téxfogetszdnyu kloro-
form/metanol eleggyel futtsiva)e TUmegspektrum: m/s = 509
(k+l)e
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1Csbs példgs KL o a awdimetilefenatilecsoports ot
e vegyliletet » 4.bs példdban Lomertetett eljdrdmsmel 411itjuk
ol8 s 1C.s. példa saerint kepott tersékdll, sszal s kilBnde
véggel , hogy az extrakeiée feldolgomdsi miveletsorbil elhegye
Juk & vises ndtziurehidrogénekarbondt oldattal végzett meadst,
€3 1 X vizes sésavoldat helyett viset heaesndlunk. & kapott
anyagot kromstozrafdldissal tiestitjuk, eludlisserként hexdn-
~igoperek/aceton eleg. eket (zradiens 4311, 311 és 2:1 téxfozate
axdnyok kBsBts) hassnilunk, Sdrga, hadbsgeri anyeg formdjddan
09260 g kivint slkoholt kapunk. TLC¢ Ry = 0y15 (9713 téxfogate
avdnyu klorofore/matancl elegzyel futtstva). T3megapektrum:
2/s » %523 (%41},

Jlabs példgt B' & bercebutoxi-ksybonilemesil-gsoporte
£st a vegyliletat a 4.9 példdban lamertetett eljirimsal 4111t~
Juk 15 & 1ll.a. példs s;ozlat kapott termékbSl, sszal a kile
18nbségzel , hogy us extrakeids feldelgosdsi nivcletsorbdl ele
hagyjuk a vises nitriamehidrogéne~karbondt oldattal végsess
mogldst, éu 1 N vizes sézavoldat helyett vizet hassnilunk,

A kapott anyaget kromatografdlissal tisstitjuk, eludldeserként
hexzineisomerek/acston elegysket (gradlens 2:1 és lil téxfogate
ayxdnyok kUstit) hassndlunke C,210 g kivint alkoholt kapunk
ssildrd anyeg forsdjdban. TiC: Ry = 0,14 (9713 téxfogaterdnyu
kloroform/matanol eleggyel futtatva). Ttmegmpekirum: n/s =
= 449 (41},

12sds példg: ! . metoxiekarbonilemstileasoport,
£xt 8 vegylletet s 4.b. példfdan ismertetett elj4rdissal {1lite
Juk 018 8 12.8¢ példs szerint kapott termékbsl, aszzsl a kile
léndbadggel, hogy es extrakcids feldolgzozdsi mitveletsorbél
elhagyjuk a vises ndtriumebldyogén~karbondét oldattal végxzets
noadst, 1 ¥ vizes efsavoldat helyett viset hassndlunk, és ax
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egyesitett vizes moudfolyaddkokat kloroformral extryashiljak.
4 sserves extraktumokat egyssitiitk, ssdritjuk é= bepéroljuk,
5 kspott abyegot kromatografildmsal tisssitjuk, elufldsserként
hexdneizonmerek/aceton elogysket {gradiens L1l és 1:2 téxfogete
sxinyok kteitt} hassndlunke A kapott anyegot etanol és vis
elegyével eldlroalljike 0,240 g kivdnt alkoholt kaspunk csere
wzini psilizd apysg formijddbesn, T1C3 Fp = 0,08 (97:3 térfogate
sxdnye kloreforr/metanol slegsyel fuitteatva)., TUmegepektrum:
/% = 463 (Li+1).

L3sbs R6ldgt R » benrileoxiekarbonilemetil-esoport.
Est & vegylletet a 4.be példdban ismertetett eljdrdssa) d1l1ite
Juk el8 & 13es¢ példa sserint kepott termékdSl, axes! a kile
l8nbedpgel, bogy as extrakoids feldolgosdsl milveletsorbél el-
hegyjuk n vises ndtriun~-hidrogén-karbondt oldattal vézsett moe
gdst, é3 1 k vises sésavoldat helystt vigset hassndlunk. A ke
pott anyagot kromatografdlissal tiassitiuk, eludlésserként
hexdneizcmerek/acoton slegyet hassndlunk (gradiens 2:1 éo 1:1
téxfogatardinyok kztts)e 0,260 g kivint alkocholt kapunmk tUyte
feohér esilird snyeg formijéban. TICs Rp = 030 (9515 téxfo-
gataxdnyu kloroform/metencl elszgyel futtatva). Timsgapekte
rums n/s = 539 (¥41).

38t a vegylleset a 14, példa b) pontjdban leirtak
gzerint eldéllitott alkoholddl slakitiuk kie. Az 1, pfldddan
fomertetots mddon Jdrunk el, » kivvetkené eltdrésekkels a vie
ges ndtrium~hidrogén-karbondt cldettel végsetd mosdist elhagye
Jukj az extrakelde feldolgozds soxdn 1 X vises sésavoldat he
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lystt telitett vizes anménium-klorid oldatot hassandlunky e
vizes fdsisokst (mosdfolyadékokat) egyesitiiik, nityiumehidyre
oxiddel pH B8 értékre lugositjuk, és kloxoformmal extyahdljukj
€3 ox egyositest kloroformos fdsisoket szdritjuk ée depdrole
Juke i kapott anysgot kromatogrsfildssa)l tisztitjuk, cludlée
szerként 30:1031 téxfogaturdnyu kloroform/metancl/sandénivme
«hidroxid elegyet hamsnilunk. 4+ kapott anyegot kromatografée
lissal tovdbb tisstitjuk, eludldsrerként hexfn-iromerek/aceton
slegyeket (rradiens Yil, 112, 113 6o O3l térfogatardnyok ke
stitt) husspilunk. As 1gy kapott snysgot kromatografdldssal %o
vibb tisztitiuk, eludldmserként Aikldremstdn/metancl slegye-
ket (zradiens 100:0 és 9931 térfogatardnyok kisi¥tt) hessné-
lunk. C,4C g cim aserinti vegyliletet kapunk narenessdxge olaj
formijdbans TICs Ry = C,23 (90310s1 térfogstardnyu kloxow
fors/metencl/ammdnium=hidroxid elegpyel futtatva). TUmegspekte
rum: B/g = 502 (Lel)e
Zlemzén a CEIHES’BQSOG’ 070 HyO képlet alapidrs
ssdmitotts Ci3 49,07 %, Hr 5,37 %, K3 13,62 %3
taldlt: Cs 49,17 %, Hs 5,29 5, K1 13,40 %.
h 144 példa averinti eljdrdaban kiinduldsi anysge
ként felhsasnilt alkoholt a kivetkezSképpen dllitjuk 18
a) 2e(3=/2eLorfolino=etil/e2,4 ,8etr1020=1,2,3,4,7,8«
~hexahldyo=pir1d0/T,4«=47pirizidineT=t] jale(2-
w/terowbutiledimetileszsilileoxi /a3y 3, 3=trifluces
w)lwizopropilepropil jencetanid el8411iti0as
0,500 g4 88 le példe g) pontja sserint el8dl1litcts
karbonsav, 0,318 ml 2emorfolinceetileanmin 68 0,220 g lehidre
oxi=bancotrissolehidrdt 5 ml dirmstileformamiddal készitets
coldatdhoz 0,172 g 1v3-(dimetileaning Jepropil/e3-etilekarbodi-
{midet adunk, és a reakoldelegyet 16 Sxén £t szobahimérabkle~
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ten keverjik. iz olegyet etileacetittal higitjuk, majd 1 &
vizes sémavoldettal, 1 % vites nitrium-hidroxid oldattsl és
vises nétriumeklorid oldattsl mcesuke 2 savas moséfolyadéko-
kat ndatrium-kloriddsl telitjik, telitett vises nétriuse-hidroe
géo-kardonit oldattel reglugomitjuk, és kloroformmal extraidle
juke 4 kloroformes 68 at etilescetdtos fészimokat egyesitiik,
spiritjuk, zajd bepiroljuk. 4 marsdékot 5 ml dimetileformse
eldben oldjuk, #s sz cldatot 2 Sydn &% 120%C-on tartjuke iz
oldatot kleroforesml elegylititik, vises ndtriusme-klorid cldalte
tal rossuk, asiritjuk, majd bepiroljuks 0,400 g kivdnt dlcike
luacs vegyUletet kepunk barns, olasjo- snysg form4jdban. Zzt

& texméket tovibdbl tisstitdis pélkil bassndljuk fel. TIC:

Re w 0443 (5195 téxfogatardnyu metanol/kloreform eleggyel fute
tatva), TYmegepektrum: n/z = 618 (%+l).

b} 3e{3e/2=toxfolino=etil/a2,4,8=t710X0=142,3,4,T,Ce
«hexehidy o=pirido/T,4=4/pirinidinaT=1l Julie(3,3,3~
=trifluoreehidroxi=l=igopropilepzopil Jeacesanid
el84115txsmt

Lt & vegyillleted a 4.bs példdbon ismertetett ¢lidrdipe

mel d1litjuk eld a 14. példa a) pontiéban leirtak sserint kae
pott termékbil, assal s kiilinbaégpel, hogy ar extrekoids fele
dolgozisl riiveletoorbdl elhagyjuk as 1 ¥ vizee sdsavoldattal
é3 3 vizes nitriunehidrogén-karbondit oldattal végsett mosint,
4 kapedt anyozot kromatografdldssal tlsatitjuk, eludléesere
ként hexdneizomerek/aceton elegyeket (gradiens 1:1, 1:2 és
Ctl téxfogatarinyok k¥sitt) hasznilunk. 0,840 g kivint slkoe
holt kapunk szildrd anyag formdijidban, i termék sserszind hsh,
TIC: Kp = 0,31 (9515 térfogatarinyu klorofors/metancl elegy-
gyel futtatva). TUmegspektram: m/s = S04 (kel).



Est & vogyiletet az 1. példdbar leirt midszerrel dle
litjuk el 2 15. példe o) pont)dban k¥sBliek szmexint kapott
termékblSl, aszzal 8 kilbnbeéggel, hogy er extrakeids feldolgoe
zis sordn kloxroform helyett etilescetitot hesgndlunk. . kae
pott anyagot kroratorrafildesal tinztitiuk, elufldezerként
kloroforas/metsncl elegyeket (grediens 10010 €8 97,512,5 tér-
fogatarinyok kiisttt) hasandlunks C,17C g ¢im mrzexrinti vegyle
letet kapunk fehér ssildrd anysg formdjdban. TIC3 Rp » 0,29
(9515 térfogatarinyu kloroforn/metancl eleggyel futtatva ).
HPICt ¢, = 8,35, "A* osslop, Ft = 2, eludléssers T:3 térfogste-
ardnyu viz/scetonitrll elegy. Ttmegapektyum: m/z = 509 (L+l),
Elemzés 8 CpqHyoF N Cg képlet slepjdns
szimitotts C: 54,33 %, H1 4,56 %, K1 11,02 %
taldlts Ct 53,90 5y H3 4,60 %, Es 10,75 %e
A 15, péladban lsmertetett eljdrdeban kiinduldel ge
nyogként felhassndlt slkoholt s kbvetkezSképpen £111tjuk e1&:
8) Z=(3e/Benzileoxiekardbonileanino/wie/fnetoxiebens
sllesmineekorbonil/w2-0x0el ,2«4ihidr0el-piridil =
wlm{ 2e/tercebutile-dinctileszilileoxi/e3,3,3utrie
fluorele=tzopropileproplil Jeacetamid el8411it4aas
0,550 gy an 1. példa g) pontias sserint e18411itott
kerbonsaev, 0,234 ml 4emetoxiwbonzileanin €8 0,241 g lehidroxie
~bénzotriasol-hidrit 5 nl 2ipetileformaniddsl késsistett oldae
t4hos 0,189 g le(3=/diretileamino/=propil )=3=gtilekarbodlinid=
=hidrokloridot adunk, i reamkoidelegyet 16 4rdn 4% ssobahSmére
sékleten keverjik, majd kloroformmal higitjuk. 4 kapott elow
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&yst 1 X vires sésavoldattal, 1 I vizes ndtriumehidroxid ole
dattal, végil vizes ndtrius~klorid cldattal rossuk, ssdritjvk
és bepiroljuke 4 terméket kroswtografdldssal tisztitjuk, elu-
ilésnerként asceton/hexine~iscmerek sleogyeket hassndlunk (gra=
diens 25175 é& 35165 téxfogataranyok kbsltt)e 0,566 g kivant
amldvegyliletat kapunk ssilizd termék formdjdbane Tits kg =
= 052 (5895 téxfogateardinyu metanol/kloroform sleggysl fute
tetva)e Itmegspektrums a/s = 733 (kel)e
b) 2e(3=/4=tietoxiebansil/w2y4 Oetriox0=l 424394,7 4Be

~hexshidro=pirido/3y4=4/pirinidineTelil joka(2-

w/t0z0=butil~dinetilessililecxi/=3,343=triflucr=-

wleisopropilepropil J~avetanid e#lldllitass:

0e550 g9 @ 15+ példs a; pontja ssezint kapott ter-

56k 8 ml dimetileformemiddal késsitett oldetdt 2 zdn €8 120%e
-on Sartjuk, majd ax oldatot bepaxoljuke & kapott anyagot
kromatografdlessal tismtitjuk, eludldsserkiént aceton/hexine-
~izomerek olesgyeket (gradiens 203160, 29175 é8 IUsTO tézfogate
sxényok kixttt) hssendlunke 04463 g kivint bleikluzos vegyli-
letes kepunk t¥rtfehér, habeserl anyag formdjdban. Tils
kg w Ugdd (317 téxfogatarinyu sceton/hexin-isomexek eleggysl
futtatva). Tupegapektyums /s = 625 (ki+l),

0) 2=(d=/4eliotoniobonnil/ =244 oB=tTi0K0=142,344,7 36
~exah1dro=pir 1403 s4=3/Pir inidinnTell julie
w(3p3p3mtriflucze2enldzoxinl=izopropilepropil j=
~acetamid elSdllitaces

«8% a vegyuletet U,460 gy 8 15, példa b) portja

ssexing kapott termékdSl allisjuk el3 » 4e.be példdben leirt
eljirdssal, essal s kilunbséggel, bogy s reakeid 0°C nelyett
ssobahdnéy sékleten végessike, 0,350 g kivdnt alkoholt kapunk,
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amit tovdbbi tisstitde nélkill bassndlumk fel. TiCs Bz = (23
(1:1 téxfogatazinyu hsxineisomnezek/scston eleggyel futtatvaje
TUmsgapoktrum: a/s = 511 (k+l)e

GeTlC go @ 1l6e példa ) pontjes sserint kapott alko=~
hol 30 ml 13l séxfoguteranyu dimetilessulioxid/tolucl elegy—
gyei készitett oldatibos 2,32 g le(3e/dimetileaninc/«propil )=
e3metilekarbodiinidehidzokloridot sdunk. s elegyet 0°Cers hllte
Jik, 68 0440 ml Z,2«dikléx=scetnavat sdunk hozzde » zeakolide
clegyet 16 Sxdn it sschbehdméxeékleten keverjiuk, majd etil-ece-
tdt 68 1 L viges sésavoldat kistitt megosslatjuke 4 szerves
finies 1 L vices sésavoldatial, vises nitrium~kloxid cldattel,
telitett vices ndtzium-hidrogén~karbenit oldattal, végil fo-
pét vizes niatriumekloxid cldattal mossuk, esdiritjuk, mejd be=s
paxoljuke » terméket kyometografilissal tisstitjuk, oludléscere
ként metancl/kloxofozrm elegyeket (gradiens 1193 és 3197 téxfo~
gatarényok kusttt] hassadlunke 0,38 g cim smexinti vegyiletet
kapunk $trtfehdér esilard anyeg foxmdjibabs TiCi hg = 38
(3197 térfogatazinyu metancl/kloxoform eleggyel futtatva).
Tomegepektrums o/8 = 585 (l+l)e

ilensés a €25321F5§406' UgBO Cliglil képlet alapjins
esimitobts C3 58,60 wy i 4999 we B3 3,18 43
$aldlt: Gt 59,04 7oy HI 5938 g Kt 8,68 e

i 16e példdban leirt esintéziabea kiindulisi anyage
ként feluassznilt alkoholt a kivetkeszsdképpen dllitjuk elds

a) @p=Eldx-bensilidin)=~dimotileancéniusmklorid eld=
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il ftdimas

2040 g lighedinetil-bensanid 15C ml dikléxzenetinnsl
készitett oldatdhoz 30,0 ml oxalilekloxidot adunk, és as elew
gyet 3 drdn &t encbahlmézadkleten kaoverjlUke As oldatot bdepie
roljuk, és s naradékol hexineizomereleggyel algitjuke. iz ele-
gyet salldrd anysg kivildsaig exrélyesen keverjik, majd as ol-
ddpzert deksntiljuke » raredékot aexine-izomersleggyel, esutin
étexrxel oldiras8ljik, végill beparoljuk. Nedvességre éxzékeny,
fendéy ssilixd anyagot kapunk, amit felhassnildsiyg ostkkensott
nyopdsonr tarolunke usst sz anysgot tovdbbil timstitis nélkil
hassniljuk fel.

b} (2«/ctoxiekarbonil/=3=/dinetileanino/=3=fonile

=2wpropenilidén )=nalonsavedizetil-ésstor ¢lidle
Aitisa:

650 g 60 tbmeg =08 dsvdnyclajos ndtriun=iidrid
dicspersidt hexdneizomercleggyel mosunk, najd & pitrium-hidrie
det 30U ml tetrabidrofurdnben ssusspenddiljuke 4 ssusspenzide
hoz kevexés kizten, 0°Ceon 40,0 g, a8 le példs J) pontja sze-
Tint ellallitott termiket adunke 4% slegyes 4,5 Szén dt ss0e
bahoméxaékleton keverjik, majd (% ers hiltjik, és s3 elegyher
8 16 példa a) pontje wsexint kapott Sexrmék 100 ml tetzrshide
rofurannal késsitett esusapensii)dt sdjuke i kapott elegyes
1 dxdn 4t esobahlmdraékieten keverjik. i3 slegyet 1ol ml
czllikagélen atazilzjik, éa a snilxOlepénysv éterzel addig eludl-
Juky amig @ satrletben saxga elusineszddés mir nem jelenik
Bcge o kapott éteres oldatot beparoljuke » merxadékos éterzel
eldbxzailiik ée sslxjike 1341 g diént kapunk sérga kristilyok
formijaban. 4 saixletet beparoljuk, és a mezadékot kxomato-
grafilassel tlsstitjuke iludldeserként lil séxfogatarinyu
bexdpe=isonerek/éter alegyet hassnilunke A toraékes tortales~
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z$ frakeldkat egyeeitjlik, és kUiled nelegitfs nélkil bepdrol-
Juke & koncentrdtumbdl tovdbdl 5,5 g termék kristilycesodik
kie TLCs: Ky w» 0429 (713 térfogatardnyu éter/hezin-isomerek
claggyél futtatva). Tmegepoktrum: m/s = 362 (k+l).

0) 2=(4=/:toxiwkarbonil/=3=/metoxi~karbonil/«2«-0x0=
wHufonilel y2udiliidromlepir 141l jele(2=/terc=butile
«dinetilessilileoxi/e3y343=trifluczeleisopropil=
wpropll Jeagetamid ol3dllitinas

1840 g9 @ 16e példu b) pontja sserint kapott termék

é3 1ByC go az 1o példa o) pontja szerint kapott sminvegyilles
alagyét 8 Srén 4t 133 Ps nyomdson 120%Ceon tarijuke is elegye
hes tovdbbl 6,0 g eminvagyiletet adunk, 4a nég 16 Srdn 4t

133 Pa nyomison 120%eon tartjuke Az elegyet sscdahinirsék-
letre hniltjik. + kapott anyagot éterben felvesasilk. /s oldatot
1 % vizes sdocaveoldattaly, 1 ¥ vises ndtriwmehidroxid oldattal
éo vizey nitriumeklorld oldattal moasuk, 13} ardnyu killume-
~karbonit/nitriun-gzulldt slegy £51U%¢ szdritjuk, mmjd bepdw
rolJuke A kapott anyagot kromstografilisseal tisatitjuk, elud-
15anexként étox/hexin-izomerek slegyeket (zradiens 40160,
50150, 55345, 60140, TC13C éa 10010 térfogataxdnyok kistss)
hasendlunk. s szennyesett frakcidkat kromstografildasssl ujra
tisztitjuk, sluildaserkért étexr/hexin-isomereck elegyeket (prae
diens 50250, 55145, 60140, TC:30 éa 80120 da 10030 térfogate
arinyok ktasttt) hasznilunke 4 kapott anyaged egyesitiik as
elad kxomatografdl$ oszleprdl elkilinitett tissta anyagsel.
14,9 g kivint terméket kapunk o3ilird anyag formijdban. T.Cs
Fg » Cy4l (317 térfogatarinyu aceton/hexdr-igomerek eleggyel
futtstva)s TUmeuspoktrum: n/z =« 627 (+l)e
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d) 2«(3=garboxiedn/etoxiekirbonil/«2woxowbefenile
ol 2wdinidromlepizidil julie(2m/teronbut Lled inotile
«8z2llilecxi/«343 9 i=txifluor=l=inopropilepropil )~
=geetanid elldllit.pa3

14,9 go & 16¢ péida 0) pontje ssexint kapott texrmék

€2 7440 g vismentes litium-jodid 250 ml piridinnel kéasitett
oldatit 4 oxdn 4t visssafolyatds kUaben forrsljuke iz elegyet
éterrel nigitjuk, 1 i vises sdsavoldatial és vizes natriume
=kloxld oldattal wossuk, eusritjuk, majd bepiroljuk. - marae
dékot étexrben felvesesilk, »2 oldatot 6 k vises adsevoldattal,
1 1 vizes sdsavoldatial, sajd vises nitriumeklorid oldattal
Lossuk, szairitjuk, esutan hepdiroljuks & texrméket krozatograe
filiagsal tisstitjuk, eludldszerként metzncl/kloroforc elegye-
ket (gradiens UslOu, 5135, 10390, 15185, 2U180, 30317C é8 50350
téxfogataxrdinyok kiUsdtt) haesndlunke 13,1 g kivins ksxdonsa=
vat kapunk szirke, habdbsgerl anysg formijsban. 103 kp = 0456
(5:95:1 téxfogeterinyu zetenol/kloreforn/ecetaey sleggyel
futtatva), itmegapektyum: m/s = 631 (k+el).

0) 2=(3=/isensileoxi~karbonileamine/~4«/0toxiekarbow
nil/=gmoxX0wbofonilel y2wdinidsonlepiridlil jolin{ 2«
~/terombut iledinetileazilileoxi/=3,3 3etriflucre
~leizopropilepropil j=acetanid elédllitusas

31,1 gy 8 160 példe d} poutja eserint kaspott kerbone-

2a¥,y 6491 ml difeull-fovzforileauid, 4474 nl trietil-emin és
3,77 ml bensilealkohol 20U wl peiioxinnal késsitett oldatdt

4 6ren it visssefolyatis kizben forzaljuk, majd ss slegyet
beparoljuke » naradékot ¢terben felvusssilks i3 oldatot 1 ) vie
se8 sdsavoldattal, vizes nitrium~klorid vidattal, 1 » vises
nitrium-hidroxid cliattal, mejd iumét vises nitriam~klorid ole
dattal mossuk, 1l:l aranyu kallumekerbenat/nityium-ssulfdt
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elegy fUlutt sziritjuk, esutdn bepdroljuk. 4 kapott anyagot
kromatografdliseal tisstitjuk, sluflésserként 15185 térfogate
prdnyu otil-.cetit/hexdn=izonerek clogyet hessndlunke 12,8 g
kivint termcket kopunk cseraziril, félig esildzd anyesg fornie
Jideme ILC: kg = 1936 (337 téxrfeoaturinyu etilescetit/hexdn~
~izomerek eleggyel futtatva). ZUregspektrums m/e = T1S (¥+l)e
£) 2=(3e/bensileoxi-karbonileanino/=4=Xorboxie2=0x0w
whufonilel 2=dihidycelepiridil jolie(2-/tercabutile
«diretileszilileoxiel, 3 3=trifluorel=inopropil =
«propil jmscetarid elidéllitisns
11,0 g, & 16, pfldn e) pontje sszexrint kepott ternék
27¢ wl 140335 térfopatardnyu etsnol/vis eleggyel késsitett
oldstihos 0%Ceon ,674 g litiun~hidroxidemonchidrétot adunk.
4z elegyet 4 Sxén 4t keverjik, majd ulabd 0,674 g litiusehidre
oxidezonohidritot sdupk hogsi. ~z elegyet éterrel higitjuk,
1 7 vizes sdeavoldattal és vizes nitriureklorid oldsttal mos-
puk, sziritjuk, mejd bopiroljuke / kapott Serméket kromatograe
filésse. tiestitjuk, eluflészexrként metancl/kloroforrm/ecetsav
clegyeket (rradiers Ci1C03C, 2,5197,5:C, 519510 &8s 539511
térfogatardnyok kizttt) hesezndlunke. 5,6 g kivint ksrbonsavat
kapunk turtfehér, habasserll anysg formijébans, TIC: Lp = C,430
{119 téxfogaterinyu metnnol/kloroform eleggyel futtatva)e
Ttmegopektrum: m/zs = 630 (i+41).
g} 2e(3w/4=iotoxlebonzil/=2,4,0=t2i0x0mbulenil
*1,243 4447 o8=hexshliro=plrido/T,4=47pirinidin.
wTull jalie{2e/torcmbutiledimetileszilileoxi /=333
etrifluorel=izcpropil=propll j=acetanid elddlli-
tiaas
1,50 g4 a 164 példa £) pontJa sserint kapott kar-
bonsav, (,57 ml 4-metoxiebenzilesmin és 0,588 g lehidroxi=
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~bensotx lascl=nidrat 15 nl dimetileformamiddesl késsitett oldaw
tdhos o501 g le(lm/dimetil-amino/«~propil jo3=etilekarbodiinide
~nidxokier idet adunik. & reskoldelegyet 16 6rdn it ssobehdnére
sesleton keverjike 48 slegyet stileacetdtban oldjuk, 1 Xk vises
sosavoidattal, vises natxium-kloxrid oldattal, telitets vises
natxlus=hidrugén-kazbonit oldattal, majd Llusdét vizes ndtriume
wkloxid cldattal mousuk, ssixitjuk ¢és bepareljuke. & maredékot
15 ml dimetilelorwanidban oldjuk, é8 as oldatot 2,5 4xdn 4t
120% =00 tartjuk. as elegyet etil-asetitban felvesaosike As
oldatos 1 & vises sdésavoldattal, vizes ndsrium-klorid oldate
tal, tellitett visea nitriun-hidyogén~kazbonit oldattal, majd
famét vises nitrium-klorid oldattal wossuk, ssdxitjuk és bo=
pazoljuke 4 kapott termiket krometografilissal tlsstitjuk,
eludlduserkénty 812 téxfogateranyu hexin-isomerek/aseton sle~
gyet heasndlunke 04340 g kivant bioiklusos vegyilletet kapumk
balvinysdzgs, habesexl anyag formajabube TiCs he = Upd5 (812
tériogataranyu nexin-isomexek/aceton eleggyel futtatea).
Tumegapekizums n/s = Tul (el .
R) dw(In/iminsoxiebonsil/ =2 ob y8=tX Loxpmbelonile

wl 24394 o7 pEmexahids oepiz 4do 3 ed=g/pirimidin-

wTwil)jelin( 33 ¢t iilucpwdehidroxi=leisopzopil-

wpropil jmacesanid elddllitdsas

0e920 g9 8 L0 példe g) poutle ssexint kapott termék

15 ul tstrenidrofurinnal kéasitess oldatibos 1,58 Bl 14,0 mbw
los tetrabidrefurincs tetrabuiili-emmdnius-fluoczid oldasot a=
dubike 4 reakelidelegyet ¢ Jzdn it amobahinézrsékleten keverjlik,
Bejd bepixoljuke 4 kapott anyagos kromatografilissal tisstite
Juky oludlissexként kloxroforu/metanol slegyeket (grediens
9733 éa 3515 téxfogatazrinyok kistitt) bassndlunke 04730 § kie
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vint alkohols kapunk tUrtfehdr ssilixd anyag formdijdben.
TiCs ko = 0420 (5195 téxfegataxdnyu mstanol/klerofors elegy=
gyel futtatva)e. Timegspektrums m/s = S87 (E+l)e

AR L) & O & A BT IREE Wik &

ust & vegyilleses a 17+ példs b) pontidban leirtsk
ssexint kapott texrmékbil dllitjuk elds A 1be pédldibar ilamere
tetatt eljixdet kivesJik, usnsal a killinbségsel, hogy s mOsise
hos hausndilt 1 X vizes sésavoldat « telitett vises natziume
«hidrogén~karbonit oliat - vises nitzium-kiorid cldet folye=
dékeoxy helyets 11l térfogaterdnyu 1 J vizes séesvoldat/vises
natzius~kliorid cldat elegyet hussnilunke A kapott texrméket
krosstografilissul Sisstitjuk, eludlészexként 2198 téxfogate
eranyu metancl/kloxofors elegyet hamznilunke. 0,197 g ¢im usow
pinti vegylilotet kapunk fehér asilird sayeg formajibane
TICs Ry » CodU (5395 sérfogeterinyu metsnel/kloxoform elegy-
gysl futtatva)e HPICS Sy = 4,764 "A" osslep, Fk = 2, eludlé-
ssexrs 65135 tirfogatuxdnyu vis/acstonitril elegye. TUmogapekie
zums /e = 479 (uel)y IO

slensés o Cogliny FyligOge 1,2 Hol képlet alapjdns
sedmisots C: 52,84 %y Hs §4,71 % B3 11,20 iy
taldlts Cs 52,81 %y Hs 4472 %y K5 10,79 %

A 170 példe asexinti eljiérdsban kiinduldel anyage
ként felbassndls alkonolt a kivetkeslképpen dllitjuk el8:

8) 2=(3wiiotilel d Butzioxpwbatonilel 424394 47 o8

wbexabidroepiz 1do/J b=/ pirinidineTell julie( 2=
«/%020mbutiled instlilessililecxi/w3y3 3utrin
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flnox=l-inopropllepropil jracetanid ¢lSdllie
tidsas
oS% s vegyilleset & 16 példs £) ponsjdban ianmeye
tetett Soxrmékbdl aliisjuk eld a 16, példa g) pontidban leixs
eljaraseal, assal a kiilinbséggel, hogy 4-netoxiebensileamin
belyett 4 mélekvivalens metileaminenidxokioridet bassnilunk,
65 savaegkvsosnexként 5 ekvivalens 4emotileaocxrfolint alkalne-
sunke 0,610 g kivant biciklusocs vegyliletes kepunk, smit tigse
tisie nélkil haesnilunk fele Tiks ke = Ue54 (416 térfogasezde
nyu hexarne-izomerek/aceton eleggyel futstasva)e TUmegspeskizus:
n/s = 535 (hed)e
B) 2e(Iwiatile 4 oBotziononbnlfonilel ¢2439447 98w
~hoXahidzoepir 180/ T odng/Pizinidineinil juliv( 343 ¢ I=
eixifluczedeiaidroxisleisopropilepropil )racet=
enid eldallitusus
a 17« péida a; pontja savxint kapott sorméket
@ Lbe példe L) pontjdban leizt eljardssel alskitjuk it a kie
vaat alkchollide » kapobt snyaget kxomatografdldissal siestisjuk,
eludlosaexként 5135 séxfogatardnyy setencl/klozofozm slegyes
hassndlunke Uel3U g kivans aikcholt kapumk fehér ssiluzd unysg
Korwajibakie 1t up » Ue2) (5495 vézlogateranyu metencl/klo-
sofo2m eiegpyel tuttatve ) ibmegupektzuam: a/s » 461 (itlje
slencés a UgpngyF i guge Lyb iig0 képlet alapjins
ouamitobts Us 5168 wy 18 H9AE wy s Ll mp
taldlts Us 5LaT3 we b 4936 my ks 1UgBl we
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Aitdna
st a vegyiletet s 18, példa b) pontjiban leirt
termékbSl kiinduleva A11li%juk o1d a 16 példdben ismertetest
sljarissal. A kapot$t anyaget krometografdlissal tisstitjuk,
eludldssezkint 1199 térfogatardnyu ametanol/klozoform elegyed
hassnilunke Co215 g oim szerinti vegyilletet kmpunk sdxga ssie
lird sanyag formdjdbane Tics kg = 0442 (2,5197,5 térfogatarée
nyn metanol/klorcform eleggyel futtatvs)e HPLCE $; = 6,09,
*A" omsslop, ¥R = 3, eludldsser: 11l térfogessrdnyn viz/ace-
tonitxil elegye Timegspektruns m/s = 597 (k+¢l),
slemzsén @ '2531&311?3)& aUge Os5 HyO képlet alapidn:
ssimitosts Ci 61448 », Hs 5,02 ¢, N1 9,29 53
taldlss Cs 61435 %y H3 5,34 %y k2 8,38 %,
4 18+ példe mmerinti eoljdzisben kiindulisi anysg-
ként felhassndlt elkoholt a kivetkesSképpen &1llitjuk eld:
0) 2v(i=/nmedizatilefonetil/«2 4 8-t Lox0=6~Tonl]w
*l 253 o497 y8=hexabidzoepizidolS4ed/pirintdis.
ojoll jelin( 2n/texonbutiledinetileasilileoxsi/al, 3, 3=
wtzifiuor=l=isopropilieproplil jeacetanid e¢lédlli~
tises
s5% 8 vegyillstet a 16s péida £) pontjs ssering kaw
pott termékbsSl sllisjuk eld » 16+ példs g) pontjdben leirt
eljazassal, ssxal a kilinbséggel, bogy 4=metosiebensileamin
helyets apaedisetilefonetilvanint hassndlunk, 4 kspott anyse
g0t kromatografildssal tiszstisjuk, eludléssexrként étex/hexipe
=izcmerek elegysket (greadiens 70330 és 80120 téxfogetardnyok
kUsttt ) hasmmdlunk. 0,520 g kivint bieikluaos vegyiletet kew
punk sdrge, olejos anyag formdjdban. T1C: kg = G5 (245437,5
téxfogeatazinyu metancl/kloxofors sleggyel futtatva)e TUmege
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spektruns =/8 = T13 (i+tl)e
4 Teakeid BOYAL Ue2l. g kisebd ktntxtéku anyag is
képzidik, aml flszikai Sllanddél wlaplan azones a 18e példa b)
pontle czerint ollidllitcott turzekkele
b) Ze(3=/zgx=bizetil=fanatil/=2,440etxioib=bufonile
=l429394 47 oB=honuildrompir 130 T 4=/ pirinidicaTe
=11 )=ie(393¢3=tT1i UK »2=01dX0Xim 1ol EOPTIOPLLmpX Om
pll;-acetamid eloudllitisas |
~st a vegydletet 4 lie pédlda &) poutja sserint ige
poett tormékbol allitjuk el a loe példa L) pontjdiban leixt
eliurassal, agaal & kUlicbeé gely Logy az elsd sivelethben ele
kidlVnitett anyagot tartalmazo cldatet 1 L vises sésavoldattal,
vises nutxiun~klorid cldstisl o telitets vizes undtziuw-nide
rogén-kazbonit cliuttal sossuk, sstritjuk, zajd Lepireljuke
A kapots tirmeket egyesitjik w lie példz &) pountjs azexintl
reakClobun KEprddttt xisebl Ly extékd sryaggale <z sgyesitatt
snyagokat kromstografalussal tisztitjuk, sludléezerként
35165 térfogstsrinyu aceton/licx nwlzopersk elegyet hasznilubia
0g23% g kivant alkoisolt kapunk halv.ny cserazini szilaxd
nnyag forcsjabang iavs g = w423 (29533745 téxicgataziLyu see
tanclsklorolor: eleggyel fustiutva;e itmegepekizum: w/s =
= 592 (u-lje

«a% 5 vegylilete¥ a 1Je példs b) pontja szexrint kae
pott termdkbdl Lllitjuk elde .z leo példiban kisiltek azerint
Jsrunk el, aseal & kilinbafggel, uogy & reakcldelegyhes 16 Ge
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ra elt:ltével egy ujabb mdlekvivelens kerbodiimidevegyilletes
éa diklér~eostaavat adunk, és a reakoldelegyet még 24 dxén
4% keverjilke As extrakeids feldclgozisi miiveletsorbdl elhagye
Juk & vises nitriumehidregép~kervenat oldsttal végsets mosast,
4 kapott anyagos kromatografalassal tisstitjuk, eluulissere
ként kloroform/metancl elegyeket (gradiemns 3911, 9812 éo 95195
térfogetexunyox kisbtt) nmsgnilunke s kapott anyagot kromatow
grardlussal tovabh tlastisjuk, esluilosrerként kloroforn/zetaw
nol elegyeket (gradiens 99:l és YB:12 térfogatardnyock kisits)
hasznilunke UoUBE g ik smerinti vegylletet kapunk febéxr spi~-
lard anyeg foxmajabaBe iil3 g = Ve74 (85315 téxfogmtaxdnyu
kloroforn/metancl sleggyel futtztve )s TUmegespektrum: m/z =
= 445 (Wwtl)e
uLlemzés & "18&19‘;‘3“ 4“'6‘ Vg2 c‘auo Ugb tigu képlet
elapjans
onumitotts C3 4B4B2 »y HI 4471 ~y ki 11,86 mp
talals: Gl 4B4BU oy i3 4978 2y B3 1leT4 e
4 19 példm ezexinti el,drdsban kilnduldsi enyag-
ként felbasznilt alkohols a kivetkozOképpen dllitjuk elds
a) 2=(/bensilecxi-karbonileamino/«4=/2-hidroxi-
«propilemaninowsu bonil/=2woxoml y2=dinid X O=lepi~
ridil jeke(2=/tercmbutiledinetilesuilil~oxi/=
wgdgietrifiuor=leigoproplinpropil j=acetanid
eldallitseas
“E% 8 vegylletet as le. példes g) pontjs sserint ke=-
pott texmékbul &llitjuk eld @ 15 péidu 3 pontjdban leizt
eljir+ssal, azsal a killUnbséggel, hogy 4-~metoxi~benszii-amin
Relyett 2eniizoxiepropileamiat nasandlunke s kapott UydBu g
smidvegyiletet tovibbl tisatitas néikil heesniljuk fels
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1iGs kg = Ugdd (9519 tézrfogatardnyu klorofors/metancl elegy-
gyel futtaiva)e limegmpektrum: m/m = 563 (iel),
D) =(3w/2eiidoxi=propll/ed o4 Bet2i0X0=1 42,3947 8=
whexahidXoepirido/ T ed=d/PAzinddinaTell julie( 33 o v
w$xiilucyeiebidzoxieleisopropile=propil }~acetanid
eldillitisas
Vedou Gy a 19 példe o) pontja sserins kepott vegylie
lo% 5 ml dizetileroruamiddsl késsitets oldatds 3 &rén ds 120%Ce
~on taxtjuks 48 oldatos VOU-za nitjik, é8 1,1 a1 1,0 méles
tetrghldrofurdance setrabutileamndaius-fliucrid oldstot sdunk
hosske 43 olegyes 0,5 érin at G Cmon kevesjilk, smjd vises nite
ziun-klorid oldat és kiorofoxm kizists megosslatjuk. 4 amerves
fasiné vizses natziun=klorid oidatssl mossuk, ssdritjuk és de=
puxoljuke a kapott anysgot kromatografilisssel tisstitjuk,
slualossexként sl téxrfogataranyu klexoform/mesancl elegyet
hesanalunke A kapott snyagot kroustograidlissal tovdbb ties~
tltjuky sluslosserksnt 5531511 sérfogataranyu kloxoforn/metaw
nel/amednius~-nldrozid elegyet onasunalunke U480 g kivans ale
KCholt kopunk neXaicssargn, usbeseru anyag formdjddban. Tils
Le = Upl2 (921 sirjogatazanyu klozoiorm/metancl sleggysl iute
tatva)e ilmegapokizum: /s » 443 (kvl)e

a ile Yovakoidvianlaton benusetott ssintézissdddal
allityuk olu @ muVoikeso példukben felwoxols (1) dltalanocs
képlotiu vegyileteket, anelyekien st és a° Jelentése a példike
ban uegudotte

4is R6MARs o' * bensiiwoxiekaxzbonilessoport, k° =

= Jenlicacporte

whRuibes s Cypiingd ghguge Ueb iU képliet alapjdni
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asimitotss (s 57,80 %y iis 4,50 wy k1t 8498 5y
talélts Cs S5T¢Bl oy it 4,54 %y K3 3,50 jee

2ks példas &' = Bemetilekarbamoilezetilecsoport,
4% = fenilosoparte

slemzés a 0245245‘;55‘6"'\’3' Lol 50 képlet alspjdns
szamitotts U8 52,74 sy s 4578 o9 k1 12,57 s
taldlt: U D275 g s 44B4 y ki 1l d4d e

22 pildas bl = Lebensileksybemoil-netil-caopors,
1¥ = fenilosoporte

ulonsén a GegﬂasksGGPB- 240 g0 keplev slapjans
Boimitotts Cs 55,64 »y 5Lt 4498 4y K3 10,81
talilt: CE 5574 oy HE SeUT %y ks LUg04 e

232 példas 5' = bidrogénatom, K% = fenilcsoporte

wiemsés @ CopliyghigCsg¥ge 1o ly0 képlet alapjdni:
saamlitotts C3 52,09 »y, L1 4,41 <y K3 11,57 &y
taldlts Us 52901 vy 68 4,55 %y B3 1le0Ll e

242 péidas it = 2-etoxieetileguoport, &° = fenile
esopozte

Llennés & ¢25327ﬁ‘05?3- 140 HgO képlet alap]dns
szamitotts Ci 54415 iy i 5927 wy ks 100 »y
taldlés Cs 54,04 ey Hi 5934 g K1 3969 e

252 pfidat k' = kaxboxi-metileesoport, K° = hide
rogénaton.

blomecés @ 617H17h40733. 147 U0 képlet alapjins
SEAmitotts C3 42,82 Ry HI 4431 wy bs 11,75 =8
taldlts Ct 42,9) »y Hs 4o0d %y kit 11lod8 %e

852 példar #* = dimetil-aninowgeoport, i = fenile
caopoxte LICs Lip ® 0449 (10 téxfoget » metanelt tartalmesd
kloxofoxammal futtatvs ).
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£1la Réldas K - morfolino-metil-gsopoxt, 8% » fow
nilesopoXie Tiks iip = 034 (10 tézfogat 7 metanclt tertalmes
@$ kloxoformmel futtatva)e

Shis pildas R kazxbancil-zetil-cacport, 82 o fo-
nilesoporse

aleniss a 6231122&50&‘3 o 295 dy0 képlet alepjants
BaumAbob b Us 45TT wy i3 4B we hi 12,36 %
taldlés wd 48975 %y i 44TV wg B3 12401 e
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Esabedalul LKERYREEiek
1. {(I) 41%al4inos képlettl vegyiletek, valamint o bée
gikus €3 ssvoe (I) 4ltaldnos képletll vegyiletek gyégs%sa.t£¢
1oz alkalcaghatd 88l - 2 képletdben
E® 15 srératomom slkilecaoportot jalents
§l nidrogénatomet vagy ~BR F, #1teldnos képletd csoportot jee
lent, vagy
Pl 1.6 azénatomos slkile, 36 szénatomos eikloalkil-, fenscile,
2¥ile, ncatonile vagy het-voarilegscportot jelent, amelyek
birrelyikénes 3dott esethen ssubastituensként epy vagy t5bbd
nidroxile-, l=4 agénatomes alkll-, led asénatomos alkoxie.,
1«4 szénatoros aclleoxie, ~UCCE,, «CURR R,y -c&c(cﬁgjzﬁﬁeﬁf.
olanoe, =50,8%, GONR,I0,5%, =XF Rey -maacon‘. =¥R,, CORR, Ry s
—!Fﬁk:”zczi", -50,FK F , -aoﬁﬁ.sncsn". ~P(0)(OK, ),y aril-
és/vngy hetorearilecsoport kapesolédhat, aimellett as Rx
egsoport helyér 4116 vsgy shhos ssudbsstituensként kapesolde
44 arfile £é5 heterosril-esnportok birmelyikéhes adott eset-
ben oy vaey tUbb Mmlogéne, nitros, l=4 asénatomos alkile,
le4 szénatomos slkoxie és/vazy trifluoreretil-saubastitusns
kapesolédhaty és a felsorolt képletskden
R, =K Jjelentése epyn’stédl flgzetlenill hidropénatom,
vengileponort vapy led &rénatoros alkilesoport, vagy
0% «BR ko “FR Tey -uﬁiﬁj €n =XR, R, osoportok agyiniow
tdl fipgetlanlil gyiivile enopeortot, édspedig lepirrolidinile,
piperidiro=, morfolinoce vagy lepiperasinileosoportot jelentew
nek, amclyek d=~es helysetéhes adott esetben l-4 aﬁénatomoe
alkile vazy halogéneggsuboztituers kspesoldédik, vagy
as -ﬁﬁanf caoport gylrtis esopertot, depedipg 2-pirro=
11dinorelwile, ssukeiniridow, cxazolidine2estinieile, 2ebernge=
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0X%a801inone3eile, ftilimido~ vagy cloz-hexahidroftilinido=
«gsoporsot jelent, én

#et® jelentése egymistsl fuggeslenill txifluoresetil-,

leb pzépstomos alkile, 3=0 szénptomos oikloalkile, arile
vagy botexoerilecsoport, ehol e srile és heterceril-guopole
tokhos adott esetben egy vagy tibb led szénetonos alkile,
hidxoxile, led smébatosmos alkoxie, halogén- éde/vagy txiflue
orepotilegssubsstituens kepcsolédbaty éa

bildroginatomot, le6 ssénstomos elkilosoportot, 3=6 spénitow
po8 cikloalkilesopozriot vugy Le=ie dltaldnos képletii caopore
tot jelent, smely utébbidben

3 Vegy6xtékkitéat vegy metiléne, etilén= vagy transs-vinle
lén~gsopoxsot jelent, és

b exile vagy heserouril-caoportot jelent, eselyekhes adott

ssetben arile vagy hetcroarili-ssubastisuens kepoeolddhat,
és u b belyén allé, illetve a3 ahhoz esubsstituensként
kaposolodd axile és hetexcaril-csoportok baxmelyikéhes
adott euetben egy VEgy tubbh umlogénm,; nitro=, l<b snénato=
Dos zlkiie, =6 suénatomos cikloalkile, triflucX=metile,
glalow, uldroxil=, L« szcnstonos alkoxiw-, xUvidazénlanen
8GL1l=0Xiwy =oUgii -cuan és/vagy ~CUkk b, szubsstituens
kapesolédhat, enol 8 felsorolt gsoportokbea

bq—ag sgynistol fuggetleniil hidrogénatongt vagy l=4

8sénatoros alkiicuoportot jelent, és

Ba l~4 szénatoros slkilcuoporsot jelents

sszal 8 feltétellel, bogy ®gy aiifas szénetom sen Lepoo0ldd=

bet egynél tULD nitrogéne vagy oxigénstomhios, kivéve, na ss a=

dott ®zénaton egy gyUrus kesal résse, vegy ha e nitrogénstom=
bos kazrbonilesopoxt kaposolidike
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2s as le igénypont sserinti vegyilesek, amelyekhen
i} aldrogénatomot jelent, vagy
il 1e6 suénatomos slkil-, 3=6 ssénatomon oiklosikile, fenaoile,
axll- vagy heteroaxii=ceoportos jelens, amelyek birmelyikée
hes adoit esutben ssubsstiiuensként egy vogy tobb nidroxile,
l=d s8zénatonos atkile, le§ szénatomos alkoxie, led szénsto=
"nos acilnoxin, ~vUUla' —UUbk g 8 -obu(bazpaba.ar, slanc-,
-uﬁzu ’ uuubhdwogﬁ ol elips =it LO& * -hﬁgbOGné.
=Skl gby p ik g o --wzr\alhm. ~30 K GORY y =E(0 (UK, Yoy
8Xil= én/vagy onetexoarlleczoport kapcsoldédhat, mimellett
us it esoport helyén dllé vagy shhos ssubastituensként kepe
0601540 erile ¢s netercerii-cscportsek bérmelyikéhes sdott
osetben egy vagy tUbd halogéne, nityow, l=4 szénotonos ale-
kiley, i=4 g2énatomos elkoxi~ és/vagy triflucremetilegsude
sstituels keposolddhat,
é8 » felsoxolt képletekben hywh, jelentése az l. igényponte
ksl segadott.
3o &% le vagy 2+ Lgdénypont sserinti vegyilletek, ame-
1yekben
E° otile vagy ixcpropilosoportos jelent,
oz le4 sscnatomos alkilesopors wmetile, stile, propile, Lzopzroe
pile, butile, isocbutile vagy terowbutil=ssopoxrtot je-
lant,
8z l=b ssénatomos alkilcsoport metile, stile, propile, iz0proe=
Piley butile, isobutile, tercebutile, pentile, 3-satile
wbutlle, legtilepropile, nexile vagy 4esstilepontile

=gaopoxrtiot jelent,

@ 3«6 szénstoros eikloslkiles=opert ciklopropile, ciklopentil.
vegy clklohexilesoportot jelent,
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az srxiloaopoxt fenilie, ildenile, naftile vapy 4=Ralogénefo-
nil=cgopoxtot jelent,

@ Gebervaxilecscport furile, isidusolile, teizresolile, pirie
Qlimy imOxiepiridile, ticuile, plrinidinile, =oxiepie
rinldinile, indulile, kliclinile vagy i~oxi-kinclinile
=CaLpurtot _olent,

& rividszénlancu scllwoxiwcuoport zoetoxicsoportot jelent,

a5 led B8uéL.tonou alikoxlcgoport icloxiey 8L0XA=y [PXOPORiw,

iaopxopoxie vagy turcebutoxi-gsoportot jelent,

@ walogelaton bxow=, Kkléxe vag, fluczatomot jelent,

hgy tige ig¥ bpe by 68 by Ggynustold flggetleanil Lhidzogenatonot,

netilcucpoxtot vagy etilesvpurtot jelent,

Lo ige g ips 40 ba, iy 68 ng agyaantdl Lfigpotlenil setile,

etlie vagy dzopropllcoopuriot jalent, vagy

=higligr miegiies ~LL1LJ VBBY =brpig 0gyuautdl figgetlendl moYe

folinowy lempixrclidinile, pipexidinc~ vagy l-piyexr-
azirnilcaoncrtol Jelsul,

hq-hs Qeuniatdl riggetlenll nctiley atile, Lazoproplle vagy le-

nllcuopartot jelant,

Bl letaftilenctile, im(l-nsftil,~ciile, fonetile, xyc—dlaotile
wfergtiley cetile, boozlimoui=aizbonil=2tile vag 4=o8te
pxl=bensil=coopurtct jeloul, &6

L2 Dldrogeiatosot vagy fendlcaiycrtor jeleat.

4o s 3o dpinypont Smorintl vegydlatek, amclyokuen I
LaupropilesogerIivi, ;1 pedly ienuftilengtile, d=(l-naitil)-
witile, mormdiictilefonctile Vugy beizileogil-iurbonilecgtlile
~csopoxtct julente

S5e 42 Lewde Lgliypontosn b.yuslylae saurinti vegylletok,

glolyekben al lepaftileictile, 2«(l=naftilj=atile,y gyx~diietile
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=fenctile va gy bensileoxi~kuarbonilecstlile-caopoxtot, K® po=
dig nldrogératomot Jelents

Ce 48 l=9. ipénypontck bdrxelyike szeriuti vegyiiletek,
snelyekven ul leraftilometile, co{lepafiil j=atiley, 2 eding~-
tilefenetil= vug, benslleori-rzrbonllesetil-csoportot jelent,
£s 52 gdott epetboern egy vegy kit onlogélie, trifilucreuetile,
petile, nidroxiie, retoxi-, torcebutoxie=, matoii—ka:boall—
éa/vagy kurboxilespubsstituenst oxdozd fenilescportot képvie
uele

Teo &2 lewbe Lgényportok buxmelyike ssexrinti sdk, &~
relyek

8) & sevas (1) sltslinca képletll vegyliletek alkilie
férsbl, alkiliftlufénsol, asluminiucedl, amnéniunsél vagy
wegfeleld szeyves baeisokksl képezett adl, €8

b) a bésikus (I) sltelinos képletli vegylletek gyde
gyiszatilag elkeluaxheté enlont szolg:ltetd savakkal képezett
savaddieids s6i.

B¢ ~ljirds as leTs igénypontok barmelyike szerinti
(Z) altalinos képleti vegyliletek és gydgysdszatilag alkslaas-
batd gdlk wididillitucirs, aszal Jellewxesxve, hogy

a) 2y (41) altalsncos képletil alkonolt oxidalunky
vagy

b} olysn (i) altalancs képletd vegyUletek elddllim-
tisdza, aelyek arile vagy ueteroazilegsoporiboz kapcaolédd
nidrozilesaubsgtituenst ncrdozzsk, a segfelelld, axil- vagy
heterosrilecaopoythos kapesclva l-4 szénatomos alkoxie vagy
ruvidesénisncu peileoxiensubsztisuenst nordezd (1) dltaldnos
képletl vegyiiletek alkileétexr~ vagy aclleoxieésater-kiiését
hasitjuxg vagy
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o) -GGGKa vagy -C‘OOI«'.g dlteldnos képletd assubasztitue
enst, smelyekben &a\‘” ﬁg hidropénatomot jelent (azez karbde
sxiloscporsct) nordoxd (1) 21talinos képletll vegyliletek oll-
illitisdire a negfeleld, egysseriion lehasithatd karbonsav-yédse
csoporttal képesest €axtexck észtercmoportjit eldbontjuks
vagy

d) samincek« ¢scpoxtot tarteslmasd (I) 4ltnlinos képe
letlt vepyliletek olldllitisdrs ory hagyominyos nitropénevédfe
csoportot hordesd regfeleld vogvillet nitrogénewéddcaoportjit
iemext mddon lehasitjuky vagy

e) hesercarll-csoport nitrogénatonidhos kepcsolddd
prideeovortot neordewd (I) Lltelinom képletfl vesyiiletok olSile
litisdrs a mesfelelé, netcroarilecaoportot hordoxd (1) fltee
14nos képletil vegylletekot szokimos oxiddlsaserekkel oxilddle
Jukg vagy

£) pricer sminocceconortet hordosd (I) dltalinos képe
letil vepyilletek elddllitdmidrs » negfelels, nitxocsopcrtot hove
dosd vegyileteket ismert médon redukidljukg

moj4 kivint esetben » mavae vagy ddsikus (1) 41%slé=
nos képletit vegyileteket syérydnmatilar slkelrashats sllene
jont azolgsltatéd bisissml vary saveal reagdltatva vapy mde ale
kalcas nédszerxel g érvdasatilag nlkelmashatd 28ikkd slakite
Juksy

e g foanti-kban felsorolt képletekben, amennyiben
mist nem kUsbltimk, KUei®y n =i, irgohgs B 63 i jelontése az
l=7¢ izénypontok birmelyikében mepadotte
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9o (L1} 4ltaldmos kiépletu vegyliletek és 86lk - a kiép=

letben wOmiy ki mh g Eo=hge B 68 1 jolentése 82 1. igényponte

ban zegedott, :
iCe Gybgyusvetl késcitadény, ssnel Joelleme e
v o, Lhogy as l. igénypontbun seghataxozott (1) &ltglﬁnw
képletu vegyﬁlatut'ww anbek pyOpydssstilag ealkelmesnaté odw
Jit turtulonsis, gySgysesstileg slkelnezhatd higitoszexrel

vag) boxdovzoenyaguel egylitte

s bejelents helyett
8 weghataloaszott:

PDr. Jaisoys

1093 Budapest, K¢
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l. reakciévazlat S S
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l ‘ NH F
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(X) (Vi) Rp

() Rp

lita, Ri = OCH; ——» b, Ri=OH
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l. reakciovaziat folytatasa - 4/3

(1)

llla, Ri=OCH; ——» |IIb, Ri=OH

F
2 0
N L
L N T F
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Rp
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(XIH) (XI)
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Il. reakciovaziat
(llb)

o R .
NP
N F
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H AN (IV)
Rp
IVa, R]=002H5
Vb, Rj = OH
IVe, Rj = NHR!
F
o R F
NP
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