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(I) &ltalénos képletd vegyuletek, és ezek gyodgyasza-
tilag elfogadhatdé séi, valamint az ezeket tartalmazd gydgyaszati
készitmények, tovébbd eljarads e vegyluletek és készitmények els-

dllitédséra, ahol az (I) &ltalédnos képletben

Rl jelentése alkilcsoport vagy adott esetben helyettesitett
arilcsoport,
R jelentése hidroxilcsoport, védett hidroxilcsoport,

alkoxicsoport, halogénatom, adott esetben helyettesitett
aminocsoport, merkaptocsoport vagy védett merkapto-
csoport,

R3 jelentése hidrogénatom, alkilcsoport, alkoxi-alkil-
-csoport vagy aril-alkil-csoport, és

RS jelentése hidrogénatom, vagy pedig

R3 &s RS egylittes jelentése alkiléncsoport,



R4 Jjelentése valamely szerves csoport,
A jelentése oxigénatom vagy Kkénatom, és
n jelentése 0, 1 vagy 2.

-AZ (I &ltaldnos képletd vegylletek el84dllitédsdra a ta-
ladlmany értelmében ugy Jjarnak el, hogy megfelelSen helyettesitett
kiindulési vegyﬂleték‘et alkalmaznak, és ezeket 6nmagdban ismert

médszerekkel alakitjak &t a kivant termékekké.
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A jelen taldlmény tdrgyat gydégydszati hatdanyagként
haszndlhatd uj kinolin-szédrmazékok és ezek gydgyédszatilag el-
fogadhatd so6i képezik.

Bizonyos kinolin-szarmazékok ismertek, ilyeneket irt le
példéul a 4,547,511 és 4,127,574 sza&mu amerikai szabadalmi lei-
ras.

A jelen taldlmany térgydt uj kinolin-szdrmazékok ké-
pezik. Részletesebben, a jelen taldlmdny tdrgyat farmakoldgiai
hatdssal rendelkez8, uj kinolin-szarmazékok és ezek gydgydszati-
lag elfogadhatd sdéi, tovadbbad az ezeket a vegyluleteket tartal-
mazd gydgydszati készitmények, valamint az ezen vegylUletek els-
dllitédsdra és alkalmazdsdra szolgdld eljdrds képezik.

Ennek megfelelSen, a jelen taldlmény targydt egyrészt
olvan uj és hasznos kinolin-szarmazékok és ezek gydgyédszatilag
elfogadhatd sdéi képezik, amelyeknek erds immunmoduldld hatésa
(példdul az autoantitestek termelését gatld és més, hasonld
hatédsa), gyulladdsgdtld hatéasa és rédkellenes hatédsa van.

A Jjelen taldlmény tdrgya tovédbbd eljaréds e kinolin-
-szdrmazékok és sdéik eldallitédséra.

A jelen taldlmdny targyat képezik tovébbd a hatd-
anyagként valamely, emlitett kinolin-szdrmazékot vagy gydgyasza-
tilag elfogadhatd séjat tartalmazdé gydgydszati készitmények.

A jelen taldlmdny tdrgya tovdbbd eljdrds az emlitett
kinolin-sz&rmazékok vagy ezek gydgyédszatilag elfogadhatd séi
olyan, gyogydszati hatdanyvagként vald alkalmazdsdra, amelynek

sordn e vegylUleteket embereken vagy &llatokon gyulladdsos al-
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lapotok, a fajdalom kuldnféle formdi, kollagén betegségek, auto-

immun betegségek, kuldnféle immunoldgiai betegségek, réak és més,

hasonldk kezelésére és/vagy megelbzésére hasznaljuk.

A jelen taldlmény szerinti kinolin-széarmazékok ujak, e
vegylleteket az (I) &ltaldnos képlettel jellemezhetjik, ahol e
képletben
rRL jelentése rdvidszénlédncu alkilcsoport vagy adott eset-

ben egy vagy toébb alkalmas csoporttal helyettesitett

arilcsoport,

R2 jelentése hidroxilcsoport, védett hidroxilcsoport,
révidszénlanci alkoxicsoport, halogénatom, aminocso-
port, helyettesitett aminocsoport, merkaptocsoport vagy
védett merkaptocsoport,

R3 jelentése hidrogénatom, rdvidszénldncu alkilcsoport,
rdvidszénldncl alkoxicsoporttal helyettesitett
révidszénldnci alkilcsoport vagy arilcsoporttal helyet-
tesitett rdvidszénlancu alkilcsoport, és

R8 jelentése hidrogénatom, vagy pedig

R3 és R8 egylttes jelentése révidszénlancu alkiléncsoport,

R4 jelentése valamely szerves CSOport,
yA jelentése oxigénatom vagy kénatom, és
n jelentése 0, 1 vagy 2.

A jelen taldlmdny szerinti (I) &ltaldnos képletd
vegylleteket az A-M-reakcidvazlattal szemléltetett a) - m) elja-
rasvaltozattal &llithatjuk eld, ahol az emlitett reakcidvazla-
tokban szerepld dltaldnos képletekben

r1, R2, R3, R4, R8, z és n
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jelentése a fenti,

R2a jelentése halogénatom,

sz jelentése aminocsoport vagy védett aminocsoport,

ch jelentése védett merkaptocsoport,

de jelentése révidszénlancd alkoxicsoport,

R4a jelentése védett karboxilcsoport,

R4b jelentése védett karboxilcsoportot tartalmazdé acil-
csoport,

R4c jelentése karboxilcsoportot tartalmazd acilcsoport,

R4d jelentése nitrocsoportot tartalmazdé acilcsoport,

R4e jelentése aminocsoportot tartalmazdé acilcsoport,

R4f jelentése acil-amino-csoportot tartalmazd acilcso-
port,

RO jelentése lehasadd csoport,

a -Co-R® &ltalénos képletd csoport

jelentése amiddlt karboxilcsoport,
xl, x2 és x3

jelentése egyaradnt lehasadd csoport,
Ml é&s M2 jelentése egyarant alkalifém atom, és
m jelentése 1 vagy 2.

A kiindulasi vegylleteket és ezek sbéit az N-U-reakcid-
vazlattal szemléltetett n) - u) eljdrdsvaltozattal &llithatjuk
eld, ahol az emlitett reakcidévazlatokban szerepld &ltaldnos kép-
. letekben
rY, r3, r%, R%, R8, X2, 7z és n

jelentése a fenti,

R3a jelentése rovidszénldncu alkilcsoport, roéovidszénlancu
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alkoxicsoporttal helyettesitett roévidszénldncd alkil-
csoport vagy arilcsoporttal helyettesitett
rdvidszénlanci alkilcsoport,

rR7, rR9, R10, x4, x5 &s x5
jelentése egyarant lehasadd csoport, és

rR12 jelentése védett karboxilcsoport.

A jelen taldlmény szerinti (I) &ltaldnos képletd

vegylletek alkalmas, gydégvaszatilag elfogadhatdé sdéi a szokdsos,

nem-toxikus sék, példdul a bdzisokkal vagy savakkal képzett
addicids sok lehetnek. Ilyenek példdul a szervetlen bazisokkal
képzett sdék, mint példdul az alkalifémsdk (példdul natriumsd,
kdliumsé és més, hasonldk), az alkali-foldfémsodk (példaul kal-
ciums6, magnéziumsd és mas, hasonldk), az amméniumsdk; a szer-
ves bazisokkal képzett sdk, mint példdul egy szerves aminnal
képzett sé (példdul trietil-aminnal, piridinnel, pikolinnal,

etanol-aminnal, trietanol-aminnal, diciklohexil-aminnal, N,N-’-

-dibenzil-etilén-diaminnal képzett sé és mds, hasonldk); a

szervetlen savakkal képzett savaddicidés sdék (példaul hidro-

klorid, hidrobromid, szulfét, foszfdt és mds, hasonldk); a

szerves karbonsavakkal vagy szulfonsavakkal képzett addicids sdbk

(példdul a formidt, acetat, trifluor-acetd&t, maleat, tartaréat,

metan-szulfonat, benzol-szulfondt, toluol-szulfondt és mas, ha-

sonldék); valamint a bdzikus vagy savas jellegl aminosavakkal kép-
zett sok (példdaul az argininnel, aszparaginsavval, glutaminsavval

és mas, hasonldkkal képzett sok).
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A jelen leiradsban a fentiekben és az alébbiakban az
egyes meghatdrozdsokra alkalmas példdkat adunk, e példédk szem-
léltetik a jelen taldlmény oltalmi kd&érét, a tovabbiakban e meg-
hatdrozdsokat részletesen kifejtjuk.

A "roévidszénlanci" kifejezés 1-6 szénatomos csoportot
jelél, ha nem adjuk meg masképp.

A "hosszuszénléncu" kifejezés 7-20 szénatomos csoportot
jeldl, ha nem adjuk meg masképp.

A "roévidszénldncu alkoxicsoporttal helyettesitett
réovidszénlanci alkilcsoport" és az "arilcsoporttal helyettesitett
révidszénldancd alkilcsoport" részét képezd, alkalmas
"révidszénlancl alkilcsoport" lehet példaul egy egyenes vagy eléa-
gazd szénléancu illyen csoport, mint példdul a metilcsoport, etil-
csoport, propilcsoport, izopropilcsoport, butilcsoport, tercier-
-butil-csoport, pentilcsoport, necopentilcsoport, hexilcsoport és
més, hasonldék, ahol legelénydsebbek példdul az 1-5 szénatomos
alkilcsoportok.

A "rovidszénldncy alkoxicsoporttal helyettesitett
révidszénlédncd alkilcsoport" részét képezd, alkalmas
"roévidszénlancu alkoxicsoport" lehet példaul metoxicsoport,
etoxicsoport, propoxicsoport, izopropoxicsoport, butoxicsoport,
izobutoxicsoport, tercier-butoxi-csoport, pentiloxicsoport, ter-
cier-pentiloxi-csoport, hexiloxicsoport és més, hasonldk.

Az "arilcsoporttal helyettesitett rdévidszénléncu alkil-
csoport" részét képezd "arilcsoport" lehet példédul fenilcsoport,

naftilcsoport és més, hasonldék.
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Egy alkalmas "roévidszénlancdi alkiléncsoport" lehet pél-
ddul egy egyenes vagy eldgazdé szénlancu ilyen csoport, mint pél-
ddul a metiléncsoport, etiléncsoport, trimetiléncsoport, tetra-
metiléncsoport, pentametiléncsoport, hexametiléncsoport, metil-
-metilén-csoport, etil-etilén-csoport, propiléncsoport és més,
hasonldék, ahol elényodsek példdul az 1-4 szénatomos alkiléncsopor-
tok és legeldnydsebb az etiléncsoport.

Egy alkalmas "halogénatom" lehet példdul klératom,
brématom, jédatom vagy fluoratom.

Egy alkalmas "alk&lifém" lehet példdul nédtrium, k&lium
és més, hasonldk.

Az "adott esetben egy vagy toébb alkalmas csoporttal he-
lyettesitett arilcsoport" kifejezésben szerepld helyettesitd
lehet példéul egy rovidszénlénci alkilcsoport (példaul metilcso-
port, etilcsoport, propilcsoport, izopropilcsoport, butilcsoport,
izobutilcsoport, tercier-butil-csoport, pentilcsoport, neopentil-
csoport, tercier-pentil-csoport, hexilcsoport és més, hasonldk),
révidszénlanci alkoxicsoport (példadul metoxicsoport, etoxicso-
port, propoxicsoport, izopropoxicsoport, izobutoxicsoport, ter-
cler-butoxi-csoport, pentiloxicsoport, neopentiloxicsoport, ter-
cier-pentiloxi-csoport, hexiloxicsoport és mas, hasonldk),
roévidszénléncu alkenilcsoport (példaul vinilcsoport, l-propenil-
-csoport, allilcsoport, l-metil-allil-csoport, 1-, 2- vagy 3-but-
enil-csoport, 1-, 2-, 3- vagy 4-pentenil-csoport, 1-, 2-, 3-, 4-
vagy 5-hexenil-csoport és més, hasonldk), roévidszénlancuy alkinil-
csoport (példaul etinilcsoport, l-propinil-csoport, propargilcso-

port, l-metil-propargil-csoport, 1-, 2- vagy 3-butinil-csoport,
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1-, 2-, 3- vagy 4-pentinil-csoport, 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-hexi-
nil-csoport és mas, hasonldk), egy, két vagy harom halogénatommal
helyettesitett rdévidszénlanci alkilcsoport (példdul fluor-metil-
-csoport, difluor-metil-csoport, trifluor-metil-csoport, klér-
-metil-csoport, diklér-metil-csoport, triklér-metil-csoport,
brém-metil-csoport, dibrdém-metil-csoport, tribrém-metil-csoport,
1- vagy 2-fluor-etil-csoport, 1- vagy 2-brdém-etil-csoport, 1-
vagy 2-klér-etil-csoport, 1,1-difluor-etil-csoport, 2,2-difluor-
-etil-csoport és mé&s, hasonldk), egy két vagy hdrom halogénatom-
mal helyettesitett révidszénlédncl alkoxicsoport (példdul fluor-
-metoxi-csoport, difluor-metoxi-csoport, trifluor-metoxi-csoport,
klér-metoxi-csoport, dikldér-metoxi-csoport, trikldér-metoxi-csoport,
brém-metoxi-csoport, dibrém-metoxi-csoport, tribrém-metoxi-
csoport és mé&s hasonldk), halogénatom (példaul klératom, brdm-
atom, fluoratom vagy joédatom), karboxilcsoport, védett karboxil-
csoport, hidroxilcsoport, védett hidroxilcsoport, arilcsoport
(példaul fenilcsoport, naftilcsoport és mé&s, hasonldk), aril-
csoporttal helyettesitett révidszénladncu alkilcsoport, mint pél-
dédul fenilcsoporttal helyettesitett révidszénléncu alkilcsoport
(példdul benzilcsoport, fenil-etil-csoport, fenil-propil-csoport
és més, hasonldk), karboxilcsoporttal helyettesitett
révidszénlanclu alkilcsoport, ahol a révidszénldncu alkilcsoport
példaul valamely, a fentiekben emlitett ilyen csoport lehet,
védett karboxilcsoporttal helyettesitett rovidszénléncu alkil-
csoport, ahol a révidszénldncu alkilcsoport példaul valamely, a
fentiekben emlitett ilyen csoport lehet, és a védett karboxil-

csoport valamely, az alébbiakban példaképpen emlitett csoport



€3 200 sser veve
. . .0

see - ¢ see
. ..

.o . .
.e .o *e eee

-9 -
lehet; aminocsoport, védett aminocsoport, di(rdévidszénléncud
alkil) -amino-csoport (példaul dimetil-amino-csoport, dietil-
-amino-csoport, diizopropil-amino-csoport, etil-metil-amino-
-csoport, izopropil-metil-amino-csoport, etil-izopropil-amino-
-csoport és més, hasonlok), hidroxilcsoporttal helyettesitett
réovidszénlancu alkilcsoport, védett hidroxilcsoporttal helyet-
tesitett rovidszénléncu alkilcsoport, nitrocsoport, acilcso-
port, cianocsoport, merkaptocsoport, révidszénldncu alkil-tio-
-csoport (példdul metil-tio-csoport, etil-tio-csoport, propil-
-tio-csoport, izopropil-tio-csoport, butil-tio-csoport és més,
hasonldék), iminocsoport és mas, hasonldk.

Egy alkalmas "acilcsoport" lehet példdul karbamoil-
csoport, tiokarbamoilcsoport, egy aliféds acilcsoport, vagy egy
aromds csoportot tartalmazd acilcsoport (amelyet aromds acil-
csoportként emlitink), valamint egy heterociklusos csoportot
tartalmazé acilcsoport (amelyet heterociklusos acilcsoportnak
nevezunk) .

Az aldbbiakban szemléltetésképpen megadunk néhany
alkalmas acilcsoportot:
karbamoilcsoport;
tiokarbamoilcsoport;
alifds acilcsoport, példdul egy roévidszénléncu vagy hosszuszén-
lédncu alkanoilcsoport (példdul formilcsoport, acetilcsoport,
propanoilcsoport, butanoilcsoport, 2-metil-propanoil-csoport,
pentanoilcsoport, 2,2-dimetil-propanoil-csoport, hexanoilcso-
port, heptanoilcsoport, oktanoilcsoport, nonanoilcsoport, deka-

noilcsoport, undekanoilcsoport, dodekanoilcsoport, tridekanoil-
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csoport, tetradekanoilcsoport, pentadekanoilcsoport, hexadeka-
noilcsoport, heptadekanoilcsoport, oktadekanoilcsoport, nonadeka-
noilcsoport, ikozanoilcsoport és mds, hasonldk;

révidszénlanci vagy hosszuszénlédncu alkoxi-karbonil-csoport (pél-
ddul metoxi-karbonil-csoport, etoxi-karbonil-csoport, tercier-
-butoxi-karbonil-csoport, tercier-pentiloxi-karbonil-csoport,
heptiloxi-karbonil-csoport és mé&s, hasonldk);

roévidszénlancl vagy hosszuszénldncu alkil-szulfonil-csoport (pél-
daul metil-szulfonil-csoport, etil-szulfonil-csoport és més, ha-
sonldék) ;

révidszénlancu vagy hosszuszénlancu alkoxi-szulfonil-csoport
(példdul metoxi-szulfonil-csoport, etoxi-szulfonil-csoport és
mas, hasonldk);

amino-szulfonil-csoport és mé&s, hasonldk;

egy aromds acilcsoport, mint példdul egy

aroilcsoport (példdul benzoilcsoport, toluilcsoport, naftoilcso-
port és mds, hasonldk) ;

arilcsoporttal helyettesitett roévidszénldncdy alkanoilcsoport
/példaul fenilcsoporttal helyettesitett roévidszénléncd alkanoil-
csoport (példdul fenil-acetil-csoport, fenil-propanoil-csoport,
fenil-butanoil-csoport, fenil-izobutiril-csoport, fenil-penta-
noil-csoport, fenil-hexanoil-csoport és méas, hasonldék), naftil-
csoporttal helyettesitett rdvidszénlancui alkanoilcsoport (pél-
dadul naftil-acetil-csoport, naftil-propanoil-csoport, naftil-
-butanoil-csoport és méds, hasonldk), és mas, hasonldk/;
arilcsoporttal helyettesitett révidszénléncu alkenoilcsoport

/példaul fenilcsoporttal helyettesitett rovidszénléncu alkenoil-
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csoport (példdul fenil-propenoil-csoport, fenil-butenoil-csoport,
fenil-metakriloil-csoport, fenil-pentenoil-csoport, fenil-hexe-
noil-csoport és mas, hasonldk), naftilcsoporttal helyettesitett
révidszénlancu alkenoilcsoport (példdul naftil-propenoil-csoport,
naftil-butenoil-csoport, naftil-pentencil-csoport és mé&s, hason-
16k) és més, hasonldk/;

arilcsoporttal helyettesitett révidszénldncd alkoxi-karbonil-cso-
port /példdul fenilcsoporttal helyettesitett rdévidszénlénci alk-
oxi-karbonil-csoport (példdaul benziloxi-karbonil-csoport és méas,
hasonldék), és més, hasonldk/;

arilcsoporttal helyettesitett révidszénléncu cikloalkil-karbonil-
-csoport /példdul fenilcsoporttal helyettesitett révidszénléncu
cikloalkil-karbonil-csoport (példaul 1-fenil-1l-ciklopropil-kar-
bonil-csoport, l-fenil-1-ciklopentil-karbonil-csoport és més, ha-
sonldék), és més, hasonldk/;

ariloxi-karbonil-csoport (példdul fenoxi-karbonil-csoport, naf-
tiloxi-karbonil-csoport és mads, hasonldk) ;

ariloxicsoporttal helyettesitett révidszénlancd alkanoilcsoport
(példaul fenoxi-acetil-csoport, fenoxi-propionil-csoport és méas,
hasonldk) ;

aril-glioxiloil-csoport (példaul fenil-glioxiloil-csoport, naf-
til-glioxiloil-csoport és mds, hasonldk);

aril-szulfonil-csoport (példaul benzol-szulfonil-csoport, p-to-
luol-szulfonil-csoport és mds, hasonldk);

arilcsoporttal helyettesitett révidszénlancu alkil-szulfonil-cso-
port /példdul fenilcsoporttal helyettesitett rdévidszénlénci al-

kil-szulfonil-csoport (példédul benzil-szulfonil-csoport és méas,
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hasonldk), és més, hasonldék/; és mds, hasonldk;
heterociklusos acilcsoport, példaul egy heterociklusos karbon-
savbol leszdrmaztathatd acilcsoport;
heterociklusos csoporttal helyettesitett rdévidszénlancu alkanoil-
csoport (példdul heterociklusos csoporttal helyettesitett acetil-
csoport, propanoilcsoport, butanoilcsoport, pentanoilcsoport,
hexanoilcsoport és mas, hasonldk);
heterociklusos csoporttal helyettesitett roévidszénlancl alkenoil-
csoport (példdul heterociklusos csoporttal helyettesitett prope-
noilcsoport, butenoilcsoport, pentenoilcsoport, hexenoilcsoport
és mas, hasonlok);
heterociklusos csoporttal helyettesitett glioxiloilcsoport (pél-
daul tiazolil-glioxiloil-csoport, tienil-glioxiloil-csoport és
mé&s, hasonldk); és més, hasonldk;
ahol a "heterociklusos karbonsavbdél leszdrmaztathatd acil-
csoport", a "heterociklusos csoporttal helyettesitett
révidszénlédncu alkanoilcsoport", a "heterociklusos csoporttal
helyettesitett roévidszénlancu alkenoilcsoport" és a "heterocik-
luscs csoporttal helyettesitett glioxiloilcsoport" kifejezések-
ben szerepld, alkalmas heterociklusos csoport részletesebben
példaul egy telitett vagy telitetlen, monociklusos (egyetlen
gyurib8l &116) vagy policiklusos (tébb gyurubdl &4l16), legaldbb
egy heteroatomot, példdul oxigénatomot, kénatomot és/vagy nitro-
génatomot tartalmazd heterociklusos csoport, vagy més, hasonld
lehet.

Kuldéndsen eldnydsek lehetnek az aldbbi heterociklusos

csoportok:
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telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu),
1-4 nitrogénatomot tartalmazd, monociklusos heterociklusos cso-
port, példaul pirrolilcsoport, pirrolinilcsoport, imidazolil-
csoport, pirazolilcsoport, piridilcsoport és N-oxidja, dihidro-
-piridil-csoport, pirimidilcsoport, pirazinilcsoport, pirida-
zinilcsoport, dihidro-piridazinil-csoport, tetrahidro-pirida-
zinil-csoport, triazolilcsoport (példdul 4H-1,2,4-triazolil-cso-
port, 1H-1,2,3-triazolil-csoport, 2H-1,2,3-triazolil-csoport és
mas, hasonldk), tetrazolilcsoport (példdul 1H-tetrazolil-csoport,
2H-tetrazolil-csoport és mads, hasonldk), és més, hasonldk;
telitett, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu) 1-4 nit-
rogénatomot tartalmazd, monociklusos heterociklusos csoport,
példéaul pirrolidinilcsoport, imidazolidinilcsoport, piperidil-
csoport, piperazinilcsoport és més, hasonldk;
telitetlen, kondenzdlt, 1-4 nitrogénatomot tartalmazd hetero-
ciklusos csoport, példdul indolilcsoport, izoindolilcsoport, in-
dolinilcsoport, indolizinilcsoport, benzimidazolilcsoport, kino-
lilcsoport, izokinolilcsoport, indazolilcsoport, benzotriazolil-
csoport, és mas, hasonldk;
telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2 oxi-
génatomot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd, monociklusos hetero-
ciklusos csoport, példaul oxazolilcsoport, izoxazolilcsoport,
oxadiazolilcsoport (példaul 1,2,4-oxadiazolil-csoport, 1,3,4-
-oxadiazolil-csoport, 1,2,5-oxadiazolil-csoport és mé&s, hasonldk)
és m&s, hasonlédk;
telitett, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2 oxi-

génatomot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd, monociklusos hetero-
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ciklusos csoport, példdul morfolinilcsoport, szidnonilcsoport és
més, hasonldk;

telitetlen, kondenzdlt, 1-2 oxigénatomot és 1-3 nitrogénatomot
tartalmazd, heterociklusos csoport, példaul benzoxazolilcsoport,
benzoxadiazolilcsoport dihidro-benzoxazinil-csoport (példdul 2H-
-3,4-dihidro-1,4-benzoxazinil-csoport és mads, hasonldk);
telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2 kén-
atomot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd, monociklusos hetero-
ciklusos csoport, példdul tiazolilcsoport, izotiazolilcsoport,
tiadiazolilcsoport (példdul 1,2,3-tiadiazolil-csoport, 1,2,4-tia-
diazolil-csoport, 1,3,4-tiadiazolil-csoport, 1,2,5-tiadiazolil-
-csoport), dihidro-tiadiazolil-csoport és mas, hasonldk;
telitett, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2 kén-
atomot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd, monociklusos hetero-
ciklusos csoport, példaul tiazolidinilcsoport és més, hasonldk;
telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2 kén-
atomot tartalmazd, monociklusos heterociklusos csoport, példdul
tienilcsoport, dihidro-tiinil-csoport, dihidro-ditionil-csoport
€és mas, hasonldk;

telitetlen, kondenzalt, 1-2 kénatomot és 1-3 nitrogénatomot tar-
talmazd heterociklusos csoport, példdul benzotiazolilcsoport,
benzotiadiazolilcsoport, benzotiazinilcsoport (példaul 2H-1,4-
-benzotiazinil-csoport és mé&s, hasonldk), dihidro-benzotiazinil-
-csoport (példdul 2H-3,4-dihidro-benzotiazinil-csoport és mas,
hasonldék), és mé&s, hasonldk;

telitetlen, 3-8-tagu (még elénydsebben 5- vagy 6-tagu), egy oxi-

génatomot tartalmazd, monociklusos heterociklusos csoport, pél-
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ddul furilcsoport és més, hasonldk:

telitetlen, 1-2 oxigénatomot tartalmazd kondenzdlt heterociklu-
sos csoport, példdul benzodioxolilcsoport (példéul 1,3-benzo-
dioxolilcsoport és mds, hasonldk), és més, hasonldk;

telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), egy oxi-
génatomot és 1-2 kénatomot tartalmazd monociklusos heterociklusos
csoport, példdul dihidro-oxatiinil-csoport és mdas, hasonldk;
telitetlen, kondenzdlt, 1-2 kénatomot tartalmazd heterociklusos
csoport, példdul benzotienilcsoport, benzoditiinilcsoport és més,
hasonldk;

telitetlen, kondenzdlt, egy oxigénatomot és 1-2 kénatomot tar-
talmazdé heterociklusos csoport, példadul benzoxatiinilcsoport és
méas, hasonldk; és més, hasonldk.

Amint ezt a fentiekben emlitettik, az acilcsoport 1-10,
egymaskdézt azonos vagy egymadstdl eltérd, alkalmas csoporttal he-
lyettesitett lehet, ilyen alkalmas helyettesitd csoport példaul
egy

(IDE NEM JON BE VALAMI???) =---=----====--=—==- - ommmoo——

révidszénlancu alkilcsoport; rdévidszénlancu alkoxicsoport (pél-
ddul metoxicsoport, etoxicsoport, propoxicsoport és mads, hason-
16k); roévidszénléncu alkil-tio-csoport (példdul metil-tio-cso-
port, etil-tio-csoport és més, hasonldk); révidszénlanciu alkil-
-~amino-csoport (példdul metil-amino-csoport és mé&s, hasonldk);
révidszénlancl cikloalkilcsoport (példdul ciklopentilcsoport,
ciklohexilcsoport és més, hasonldk); révidszénlancu cikloalkenil-

csoport (példdul ciklohexenilcsoport és mds, hasonldk); halogén-
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atom, aminocsoport, védett aminocsoport, hidroxilcsoport, védett
hidroxilcsoport, cianocsoport, nitrocsoport, karboxilcsoport,
védett karboxilcsoport, szulfocsoport, szulfamoilcsoport, imi-
nocsoport, oxocsoport, aminocsoporttal helyettesitett
révidszénlanci alkilcsoport (példdul amino-metil-csoport, amino-
-etil-csoport és més, hasonldk); karbamoiloxicsoport; hidroxil-
csoporttal helyettesitett roévidszénlanci alkilcsoport (példéaul
hidroxi-metil-csoport, 1- vagy 2-hidroxi-etil-csoport, 1-, 2-
vagy 3-hidroxi-propil-csoport és més, hasonldk); arilcsoport-
tal helyettesitett rovidszénldncu alkilcsoport /példdul fenil-
csoporttal helyettesitett roévidszénldncd alkilcsoport (példaul
benzilcsoport, fenil-propil-csoport, fenil-butil-csoport és

més, hasonldk); és més, hasonldk/; 1-3, egymdaskdzt azonos vagy
egymdstél eltérS, alkalmas csoporttal helyettesitett arilcsoport
/ahol a helyettesitd példaul révidszénldncd alkilcsoport, halo-
génatom, roévidszénléancu alkoxicsoport, révidszénléncu alkil-tio-
-csoport, di(révidszénléncu alkil)-amino-csoport (példédul di-
metil-amino-csoport, dietil-amino-csoport, dipropil-amino-cso-
port és mds, hasonldk); cianocsoport; egy, két vagy hdrom halo-
génatommal helyettesitett roévidszénldncu alkilcsoport (példaul
fluor-metil-csoport, klér-metil-csoport, brdém-metil-csoport, di-
fluor-metil-csoport, dikldér-metil-csoport, dibrém-metil-csoport,
trifluor-metil-csoport, triklér-metil-csoport, tribrdém-metil-
-csoport, 1- vagy 2-fluor-etil-csoport, 1- vagy 2-kldér-metil-
-csoport, 1- vagy 2-brdédm-metil-csoport és mds, hasonldk); egy,
két vagy hé&rom halogénatommal helyettesitett révidszénléncu

alkoxicsoport (példaul fluor-metoxi-csoport, klér-metoxi-csoport,
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brém-metoxi-csoport, difluor-metoxi-csoport, diklér-metoxi-
-csoport, dibrém-metoxi-csoport, trifluor-metoxi-csoport, tri-
klér-metoxi-csoport, tribrdém-metoxi-csoport, 1- vagy 2-fluor-
-etoxi-csoport, 1- vagy 2- klér-etoxi-csoport, 1- vagy 2-brém-
-etoxi-csoport és méds, hasonldk); karboxilcsoport; védett
karboxilcsoport /példdul észteresitett karboxilcsoport (példaul
révidszénlanci alkoxi-karbonil-csoport (példdul metoxi-karbonil-
-csoport, etoxi-karbonil-csoport, propoxi-karbonil-csoport és
mas, hasonldék), és més, hasonldék/, és mas, hasonldék/; acilcsoport
/példéul révidszénlancu alkanoilcsoport (példaul formilcsoport,
acetilcsoport, propanoilcsoport, butanoilcsoport és mas, ha-
sonldék), és mé&s, hasonldék/; nitrocsoport; aminocsoport; védett
aminocsoport /példdul acil-amino-csoport /példaul roévidszénlancu
alkanoil-amino-csoport (példaul formil-amino-csoport, acetil-
-amino-csoport és ma&s, hasonldk), és mas, hasonldk/, és mas, ha-
sonlék/, és més, hasonld csoportok lehetnek/; (a) &ltalanos
képletd csoport, ahol
A jelentése rodvidszénldncu alkiléncsoport, amint ezt a

fentiekben példaképpen megadtuk;
adott esetben egy vagy tébb alkalmas csoporttal helyettesitett
heterociklusos csoport (ahol az emlitett helyettesitd csoport
példaul rovidszénlancu alkilcsoport; rovidszénléncu alkoxi-
csoport; roévidszénldnci alkil-tio-csoport; roévidszénlancu alkil-
-amino-csoport; rovidszénlancu cikloalkilcsoport; révidszénlancu
cikloalkenilcsoport; halogénatom; aminocsoport; védett aminocso-
port és mds, hasonldk lehetnek/; és méas, hasonldk.

Egy alkalmas "védett hidroxilcsoport" lehet példaul



®e 2049 wose vava

. . e

ese . . eseu
.

- 18 -
aciloxicsoport és mas, hasonldk.

Egy alkalmas "védett merkaptocsoport" lehet példdul
acil-tio-csoport és més, hasonldk.

Egy alkalmas "helyettesitett aminocsoport" lehet
példdul védett aminocsoport vagy rovidszénlancu alkil-amino-cso-
port és m&s, hasonlodk.

Egy alkalmas "védett aminocsoport" lehet példdul acil-
-amino-csoport és més, hasonldk.

Az "aciloxicsoport"-ban, "acil-tio-csoport"-ban és
"acil-amino-csoport"-ban szerepld, alkalmas acilcsoport lehet
példaul valamely, a fentiekben példaképpen megadott csoport.

A "révidszénléncl alkil-amino-csoport" kifejezésben szerepld, al-
kalmas "rdévidszénlancu alkilcsoport" lehet példdul valamely, a
fentiekben példaképpen megadott csoport.

Egy alkalmas "lehasadd csoport" lehet példdul roévid-
szénldncu alkoxicsoport (példdul metoxicsoport, etoxicsoport,
propoxicsoport, izopropoxicsoport, butoxicsoport, izobutoxicso-
port, tercier-butoxi-csoport, pentiloxicsoport és méds, hasonldk),
ariloxicsoport (példaul fenoxicsoport, naftiloxicsoport és més,
hasonldk), egy savmaradék-csoport, ahol egy alkalmas "savmara-
dék-csoport" lehet példdul halogénatom (péld&ul kldératom, brdm-
atom, jodatom és mas, hasonldk), szulfoniloxicsoport (példaul
metdn-szulfoniloxi-csoport, benzol-szulfoniloxi-csoport, toluol-
-szulfoniloxi-csoport és mas, hasonldk), és mas, hasonlék.

Egy alkalmas "amiddlt karboxilcsoport'" lehet példaul
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal helyettesitett

karbamoilcsoport, (b) &ltaldnos képletd csoport, ahol
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az ezen csoport részét képezd (c) &ltaldnos képletd csoport egy
legalédbb egy nitrogénatomot tartalmazd heterociklusos csoport,

és més, hasonldk.

Egy alkalmas "szerves csoport" lehet példaul révid-
szénlancu alkilcsoport, révidszénléncu alkenilcsoport,
révidszénlédncl alkinilcsoport, arilcsoport, arilcsoporttal he-
lyettesitett révidszénlénci alkilcsoport, karboxilcsoport, aril-
csoporttal helyettesitett roévidszénlédncd alkil-szulfinil-csoport,
arilcsoporttal helyettesitett roévidszénlancl alkil-tio-csoport,
cianocsoport, acilcsoport, egy vagy tobb alkalmas csoporttal he-
lyettesitett heterociklusos csoport és més, hasonldk.

Az "arilcsoporttal helyettesitett rovidszénléncd al-
kilcsoport"-ban, az "arilcsoporttal helyettesitett rdévidszén-
lédncu alkil-szulfinil-csoport"-ban és az "arilcsoporttal he-
lyettesitett révidszénléncl alkil-tio-csoport"-ban szerepld,
alkalmas "rovidszénléncu alkilcsoport" lehet példdul valamely, a
fentiekben példaképpen megadott ilyen csoport.

Egy alkalmas "roévidszénldncu alkenilcsoport" lehet
példdul vinilcsoport, l-propenil-csoport, allilcsoport, l-me-
til-allil-csoport, 1-, 2- vagy 3-butenil-csoport, 1-, 2-, 3- vagy
4-pentenil-csoport, 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-hexenil-csoport és més,
hasonldk.

Egy alkalmas "rdévidszénlancu alkinilcsoport" lehet pél-
ddul etinilcsoport, l-propinil-csoport, propargilcsoport, l-me-
til-propargil-csoport, 1-, 2- vagy 3-butinil-csoport, 1-, 2-, 3-
vagy 4-pentinil-csoport, 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-hexinil-csoport és

més, hasonldk.



- 20 -

Az "arilcsoporttal helyettesitett révidszénlédncu alkil-
csoport"-ban, az "arilcsoporttal helyettesitett rdévidszén-
ldncy alkil-szulfinil-csoport"-ban és az "arilcsoporttal he-
lyettesitett révidszénlanci alkil-tio-csoport"-ban szerepld,
alkalmas "arilcsoport" lehet példdul valamely, a fentiekben
példaképpen megadott ilyen csoport.

Egy alkalmas "acilcsoport" lehet példdul valamely, a
fentiekben példaképpen megadott ilyen csoport.

Egy alkalmas "heterociklusos csoport" lehet példdul
valamely, a fentiekben példaképpen megadott ilyen csoport.

Az "adott esetben egy vagy tobb alkalmas csoporttal
helyettesitett heterociklusos csoport"-ban szereplS, alkalmas
"helyettesitd csoport" lehet példdul egy roévidszénléncu alkil-
csoport (példdul metilcsoport, etilcsoport, propilcsoport,
izopropilcsoport, butilcsoport, izobutilcsoport, tercier-
-butil-csoport, pentilcsoport, neopentilcsoport, tercier-
-pentil-csoport, hexilcsoport és mds, hasonlék), rovid-
szénlancy alkoxicsoport (példaul metoxicsoport, etoxicso-
port, propoxicsoport, izopropoxicsoport, izobutoxicsoport, ter-
cier-butoxi-csoport, pentiloxicsoport, neopentiloxicsoport, ter-
cier-pentiloxi-csoport, hexiloxicsoport és mds, hasonldk),
révidszénlanct alkenilcsoport (példdul vinilcsoport, l-propenil-
-csoport, allilcsoport, l-metil-allil-csoport, 1-, 2- vagy 3-but-
enil-csoport, 1-, 2-, 3- vagy 4-pentenil-csoport, 1-, 2-, 3-, 4-
vagy 5-hexenil-csoport és mé&s, hasonldk), révidszénléncl alkinil-
csoport (példaul etinilcsoport, 1l-propinil-csoport, propargilcso-

port, l-metil-propargil-csoport, 1-, 2- vagy 3-butinil-csoport,
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1-, 2-, 3- vagy 4-pentinil-csoport, 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-hexi-
nil-csoport és més, hasonlék), egy., két vagy hdrom halogénatommal
helyettesitett révidszénléncu alkilcsoport (példdul fluor-metil-
-csoport, difluor-metil-csoport, trifluor-metil-csoport, kldér-
-metil-csoport, diklér-metil-csoport, triklér-metil-csoport,
brém-metil-csoport, dibrdém-metil-csoport, tribrém-metil-csoport,
1- vagy 2-fluor-etil-csoport, 1- vagy 2-brdém-etil-csoport, 1-
vagy 2-klér-etil-csoport, 1,1-difluor-etil-csoport, 2,2-difluor-
-etil-csoport és mé&s, hasonldk), halogénatom (példdul kldratom,
brématom, fluoratom vagy jédatom), karboxilcsoport, védett karb-
oxilcsoport, hidroxilcsoport, védett hidroxilcsoport, arilcsoport
(példédul fenilcsoport, naftilcsoport és m&s, hasonldék), aril-
csoporttal helyettesitett rovidszénléncu alkilcsoport, mint pél-
ddul fenilcsoporttal helyettesitett révidszénlanci alkilcsoport
(példéaul benzilcsoport, fenil-etil-csoport, fenil-propil-csoport
€s mas, hasonloék), karboxilcsoporttal helyettesitett
rovidszénlancu alkilcsoport, ahol a révidszénlancu alkilcsoport
példaul valamely, a fentiekben emlitett ilyen csoport lehet,
védett karboxilcsoporttal helyettesitett révidszénldncu alkil-
csoport, ahol a révidszénlancu alkilcsoport példdul valamely, a
fentiekben emlitett ilyen csoport lehet, és a védett karboxil-
csoport valamely, az alé&bbiakban példaképpen emlitett csoport
lehet; aminocsoport, védett aminocsoport, di(rdvidszénléancu
alkil) -amino-csoport (példdul dimetil-amino-csoport, dietil-
-amino-csoport, diizopropil-amino-csoport, etil-metil-amino-
-csoport, izopropil-metil-amino-csoport, etil-izopropil-amino-

-csoport és més, hasonldk), hidroxilcsoporttal helyettesitett
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rovidszénlanci alkilcsoport, védett hidroxilcsoporttal helyet-
tesitett rdévidszénléncl alkilcsoport, nitrocsoport, acilcso-
port, cilanocsoport, merkaptocsoport, révidszénlédnci alkil-tio-
-csoport (példaul metil-tio-csoport, etil-tio-csoport, propil-
-tio-csoport, izopropil-tio-csoport, butil-tio-csoport és més,
hasonldék), iminocsoport és mdas, hasonldk.

Az "adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal
helyettesitett karbamoilcsoport" kifejezésben szerepld, al-
kalmas "helyettesitd csoport" lehet példdul egy roéovid-
szénldncu alkilcsoport; révidszénlancl alkoxicsoport (pél-
ddul metoxicsoport, etoxicsoport, propoxicsoport és més, hason-
16k); révidszénlanci alkil-tio-csoport (példdul metil-tio-cso-
port, etil-tio-csoport és mé&s, hasonldk); révidszénlancu alkil-
-amino-csoport (példdul metil-amino-csoport és més, hasonldk) ;
roévidszénlancl cikloalkilcsoport (példédul ciklopentilcsoport,
ciklohexilcsoport és mdas, hasonldk); révidszénlancd cikloalkenil-
csoport (példaul ciklohexenilcsoport és mas, hasonldk); halogén-
atom, aminocsoport, védett aminocsoport, hidroxilcsoport, védett
hidroxilcsoport, cianocsoport, nitrocsoport, karboxilcsoport,
védett karboxilcsoport, szulfocsoport, szulfamoilcsoport, imi-
nocsoport, oxocsoport, aminocsoporttal helyettesitett
révidszénldncu alkilcsoport (példdul amino-metil-csoport, amino-
-etil-csoport és més, hasonldk); karbamoiloxicsoport; hidroxil-
csoporttal helyettesitett roévidszénlédncu alkilcsoport (példaul
hidroxi-metil-csoport, 1- vagy 2-hidroxi-etil-csoport, 1-, 2-
vagy 3-hidroxi-propil-csoport és méas, hasonldk); arilcsoport-

tal helyettesitett rdvidszénlédncd alkilcsoport /példaul fenil-
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csoporttal helyettesitett révidszénlancu alkilcsoport (példdul
benzilcsoport, fenil-propil-csoport, fenil-butil-csoport és

mas, hasonldk); és més, hasonldk/; 1-3, egymdskdzt azonos vagy
egymastél eltérd, alkalmas csoporttal helyettesitett arilcsoport
/ahol a helyettesitd példaul révidszénlancd alkilcsoport, halo-
génatom, rdévidszénlancl alkoxicsoport, révidszénlancu alkil-tio-
-csoport, di(rdévidszénléncu alkil)-amino-csoport (példé&ul di-
metil-amino-csoport, dietil-amino-csoport, dipropil-amino-cso-
port és mds, hasonlok); cianocsoport; egy., két vagy hérom halo-
génatommal helyettesitett révidszénlancu alkilcsoport (példdul
fluor-metil-csoport, kldér-metil-csoport, brém-metil-csoport, di-
fluor-metil-csoport, diklér-metil-csoport, dibrém-metil-csoport,
trifluor-metil-csoport, triklér-metil-csoport, tribrém-metil-
-csoport, 1- vagy 2-fluor-etil-csoport, 1- vagy 2-klér-metil-
-csoport, 1l- vagy 2-brém-metil-csoport és mé&s, hasonldk); egy,
két vagy hérom halogénatommal helyettesitett rovidszénlanci
alkoxicsoport (példaul fluor-metoxi-csoport, klér-metoxi-csoport,
brém-metoxi-csoport, difluor-metoxi-csoport, dikldér-metoxi-
-csoport, dibrdém-metoxi-csoport, trifluor-metoxi-csoport, tri-
klér-metoxi-csoport, tribrém-metoxi-csoport, 1- vagy 2-fluor-
-etoxi-csoport, 1- vagy 2- klér-etoxi-csoport, 1- vagy 2-brdém-
-etoxi-csoport és mé&s, hasonldk); karboxilcsoport; védett
karboxilcsoport /példaul észteresitett karboxilcsoport (példaul
révidszénléncu alkoxi-karbonil-csoport (példéul metoxi-karbonil-
~csoport, etoxi-karbonil-csoport, propoxi-karbonil-csoport és
mas, hasonldk), és més, hasonldk/, és mas, hasonldk/:; acilcsoport

/példaul rovidszénlancu alkanoilcsoport (példédul formilcsoport,
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acetilcsoport, propanoilcsoport, butanoilcsoport és mas, ha-
sonldék), és mds, hasonldék/; nitrocsoport; aminocsoport; védett
aminocsoport /példdul acil-amino-csoport /példdul roévidszénléncu
alkanoil-amino-csoport (példdul formil-amino-csoport, acetil-
-amino-csoport és mas, hasonldk), és mds, hasonldk/, és mas, ha-
sonldék/, és ma&s, hasonld csoportok lehetnek/; (a) altalanos
képletd csoport, ahol
A jelentése roévidszénlédncu alkiléncsoport, amint ezt a
fentiekben példaképpren megadtuk;
adott esetben egy vagy tébb alkalmas csoporttal helyettesitett
heterociklusos csoport (ahol az emlitett helyettesitd csoport
példdul roévidszénléncu alkilcsoport; rodvidszénlancu alkoxi-
csoport; roévidszénlancu alkil-tio-csoport; rdévidszénlancu alkil-
-amino-csoport; roévidszénléancu cikloalkilcsoport: révidszénlancu
cikloalkenilcsoport; halogénatom; aminocsoport; védett aminocso-
port és mas, hasonldék lehetnek); és mé&s, hasonldk.

Egy alkalmas "heterociklusos csoport" lehet példaul
valamely, a fentiekben példaképpen megadott ilyen csoport.

Egy alkalmas "heterociklusos csoport" lehet példéaul
valamely, a fentiekben példaképpen megadott ilyen csoport.

Egy alkalmas "védett karboxilcsoport" lehet példaul egy
észteresitett karboxilcsoport és més, hasonldk. Alkalmas ilyen
észtercsoportok példdul egy rovidszénlancu alkil-észter (példaul
metil-észter, etil-észter, propil-észter, izopropil-észter, bu-
til-észter, izobutil-észter, tercier-butil-észter, pentil-észter,
tercier-pentil-észter, hexil-észter, l-ciklopropil-etil-észter és

mas, hasonldék); révidszénlancl alkenil-észter (példdul vinil-
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-észter, allil-észter és méas, hasonldk); rovidszénléancud alkinil-
-észter (példaul etinil-észter, propinil-észter és més, hasonldk);
rovidszénlancl alkoxi-alkil-észter (példdul metoxi-metil-észter,
toxi-metil-észter, izopropoxi-metil-észter, l-metoxi-etil-
-észter, l-etoxi-etil-észter és mds, hasonldk); rdévidszénléncu
alkil-tio-alkil-észter (példédul metil-tio-metil-észter, etil-tio-
-metil-észter, etil-tio-etil-észter, izopropil-tio-metil-észter
és mé&s, hasonldk); egy, két vagy hédrom halocgénatommal helyette-
sitett révidszénldncu alkil-észter (példdul 2-jod-etil-észter,
2,2,2-trikloér-etil-észter és mas, hasonldk); révidszénlédncu alka-
noiloxicsoporttal helyettesitett rovidszénléncu alkil-észter
(példdul acetoxi-metil-észter, propioniloxi-metil-észter, buti-
riloxi-metil-észter, valeriloxi-metil-észter, pivaloiloxi-me-
til-észter, hexanoiloxi-metil-észter, 2-acetoxi-etil-észter, 2-
-propioniloxi-etil-észter és méds, hasonldk); roévidszénlancu al-
k&n-szulfonil-csoporttal helyettesitett rdévidszénlancu alkil-
-észter (példaul mezil-metil-észter, 2-mezil-etil-észter és mas,
hasonldk) ;

arilcsoporttal helyettesitett révidszénléncu alkil-észter, mint
peldaul az adott esetben egy vagy tdébb alkalmas csoporttal he-
lyettesitett, fenilcsoportot viseld rovidszénléancl alkil-észter
(példaul benzil-észter, 4-metoxi-benzil-észter, 4-nitro-benzil-
-észter, fenil-etil-észter, tritil-észter, benzhidril-észter,
bisz{(metoxi-fenil)-metil-észter, 3,4-dimetoxi-benzil-észter,
4-hidroxi-3,5-di-tercier-butil-benzil-észter és mds, hasonlodk);
adott esetben egy vagy toébb alkalmas csoporttal helyettesitett

aril-észter, mint példédul egy helyettesitett vagy helyettesitet-
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len fenil-észter (példau fenil-észter, tolil-észter, tercier-bu-
til-fenil-észter, xilil-észter, mezitil-észter, kumenil-észter,
4-k16r-fenil-észter, 4-metoxi-fenil-észter és més, hasonldk);
tri(révidszénléncd alkil)-szilil-észter; roévidszénldncua alkil-
-tioészter (példdul metil-tioészter, etil-tioészter és mas,
hasonldk), és més, hasonldk.

Egy alkalmas "legalédbb egy nitrogénatomot tartalmazd
heterociklusos csoport" lehet példaul egy
telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-4 nit-
rogénatomot tartalmazd, monociklusos heterociklusos csoport,
példdul pirrolilcsoport, pirrolinilcsoport, imidazolilcsoport,
pirazolilcsoport, dihidro-piridil-csoport, pirazinilcsoport,
piridazinilcsoport, triazolilcsoport (példdul 4H-1,2,4-tria-
zolil-csoport, 1H-1,2,3-triazolil-csoport, 2H-1,2,3-triazolil-
~csoport és mas, hasonldk), tetrazolilcsoport (példaul 1H-tet-
razolil-csoport, 2H-tetrazolil-csoport és mds, hasonldk), és mas,
hasonldk;
telitett, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-4 nitro-
génatomot tartalmazd, monociklusos heterociklusos csoport,
példédul pirrolidinilcsoport, imidazolidinilcsoport, piperidil-
csoport, piperazinilcsoport és més, hasonldk;
telitetlen, kondenzdlt, 1-4 nitrogénatomot tartalmazd hetero-
ciklusos csoport, példaul indolilcsoport, izoindolilcsoport,
indolinilcsoport, benzimidazolilcsoport, indazolilcsoport, benzo-
triazolilcsoport és mas, hasonldk;
telitett, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2 oxi-

génatomot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd monociklusos hetero-
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ciklusos csoport, példaul morfolinilcsoport és mé&s, hasonldk;
telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2 kén-
atomot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd monociklusos heterociklu-
sos csoport, példaul dihidro-tiazinil-csoport és md&s, hasonldk;
telitett, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5- vagy 6-tagu), 1-2. kénato-
mot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd monociklusos heterociklusos
csoport, példdul tiazolidinilcsoport és més, hasonldk;
telitetlen, kondenzdlt, 1-2 oxigénatomot és 1-3 nitrogénatomot
tartalmazd heterociklusos csoport, példaul benzoxazolilcsoport,
benzoxadiazolilcsoport, benzoxazinilcsoport, dihidro-benzoxazi-
nil-csoport (példaul 2H-3,4-dihidro-1,4-benzoxazinil-csoport és
més, hasonldk);
telitetlen, kondenz&lt, 1-2 kénatomot és 1-3 nitrogénatomot tar-
talmazé heterociklusos csoport, példdul benzotiazolilcsoport,
benzotiadiazolilcsoport, benzotiazinilcsoport, dihidro-benzotia-
zinil-csoport (példdul 2H-3,4-dihidro-benzotiazinil-csoport és
més, hasonlék), és més, hasonldk.

A Jjelen taldlmény szerinti vegylletek és a kiinduléasi
anyagok elfallitésara szolgdld eljarasvaltozatokat az aldbbiakban

részletesen ismertetjuk.

a) eljdréasvaltozat

(A-reakcidvazlat)

Az (Ia) &ltalénos képletd vegyluleteket és ezek sdit ugy
dllithatjuk eld, hogy valamely (II) &ltaldnos képletd vegylletet
vagy s6jat egy (III) &ltaldnos képletd vegylulettel vagy sdéjaval

reagdltatjuk.
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A reakcidét dltaldban valamely szokdsos olddszerben,
példaul kloroformban, dietil-éterben, tetrahidrofurédnban, benzol-
ban, N,N-dimetil-formamidban, N,N-dimetil-acetamidban vagy bé&r-
mely mds, olyan szerves olddszerben végezzik, amely nem gyakorol
kadros befolyast a reakcidra.

A reakcidé hémérséklete nem déntd jelentdségl, és a
reakcidt &ltaldban hités vagy melegités mellett végezzik.

A reakcidét adltaldban egy szervetlen vagy szerves bézis,
példéul egy alkdlifém-hidroxid, alkdlifém-hidrogén-karbondt, al-
kalifém-karbondt, alkalifém-hidrid (példaul na&trium-hidrid és
mas, hasonldk), alkalifém-acetdt, di(rdévidszénldncu alkil)-amin
(példdul diizopropil-amin és mé&s, hasonldék), tri(révidszénléncu
alkil) -amin, piridin bézis (péld&aul piridin, lutidin, pikolin,
dimetil-amino-piridin és mé&s, hasonldék), N- (rdévidszénléancu
-alkil) -morfolin, N,N-di(rdévidszénlancu alkil) -benzil-amin, N,N-
-di(rovidszénlancu alkil)-anilin és mds, hasonldék jelenlétében

hajtjuk végre.

b) eljardsvaltozat

(B-reakcidvazlat)

Az (Ic) &ltalédnos képletd vegyluleteket és ezek sdit ugy
dllithatjuk eld, hogy valamely (Ib) &ltaldnos képletd vegylletet
vagy ennek sdéjét oxidaljuk.

Az oxidacidét valamely szokasos, onmagdban ismert, olyan
médszerrel végezzlk, amely képes a kénatomot oxiddlt kénatomméd
oxidédlni. Alkalmas oxiddldészerek az oxigéntartalmu savak, példdul

egy perjodat (péld&ul natrium-perjoddt, k&lium-perjodat és més,



®r 4%ee asee pose
. A .
“se . « eee
> s e wa e

e e Te aes

- 29 -
hasonldk), a peroxisavak, mint példdul a peroxi-benzoesavak (pél-

dadul peroxi-benzoesav, m-klér-peroxi-benzoesav és més, hasonldk),

és mas, hasonldk.

A reakcidt dltaldban valamely szokdsos olddészerben,
példaul vizben, egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban,
izopropanolban és mds, hasonldékban), tetrahidrofurdnban, dioxan-
ban, dikldér-metédnban, kloroformban, N,N-dimetil-acetamidban, N,N-
-dimetil-formamidban vagy barmely mds, olyan oldészerben végezzik,
amely nem gyakorol ké&ros befolydst a reakcidéra. Ezek kdzil a hid-
rofil olddszereket vizzel készlilt elegyeik formé&jéban is hasz-
nalhatjuk.

A reakcid hémérséklete nem déntd jelentdségui, és a

reakcidét &ltaldban hités vagy melegités mellett végezzik el.

c) eljdrasvdltozat

(C-reakcidvéazlat)

Az (Ie) altalédnos képletd vegyluleteket és ezek séit ugy
allithatjuk elS, hogy valamely (Id) altaldnos képletd vegylletet,
ennek a kKarboxilcsoporton aktivalt szarmazékat vagy séjat amidé-
lédsi reakcidba visszlik.

A jelen amidalasi reakcidhoz haszndlhatd, alkalmas ami-
daldé reagens lehet példdul valamely (XXIII) &ltaldnos képletd,
ahol
RO jelentése a fenti,
vegyulet, ennek reakcidképes szarmazéka vagy séja, &s mas,
hasonldk.

Egy (XXIIT) altalénos képletd vegyllet alkalmas, reak-
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cidképes szdrmazéka lehet példdul egy Schiff-bazis tipusu imino-
-vegyulet vagy ennek tautomerje, az enamin tipusu izomerje, ame-
lyet egy (XXIII) &altaldnos képletd vegyulet és egy karbonil-ve-
gyllet, példdul egy aldehid, keton vagy mds, hasonldk reakcidja
utjan allitunk eld; egy szilil-sz&rmazék, amelyet ugy &llitunk
eld, hogy egy (XXIII) 4ltalédnos képletd vegylletet egy szilil-
-vegyulettel, példaul bisz(trimetil-szilil)-acetamiddal, egy
mono (trimetil-szilil) -acetamiddal /példdul N- (trimetil-szilil)-
-acetamiddal/, bisz(trimetil-szilil)-karbamiddal vagy mds, ha-
sonlékkal reagdltatunk; vagy egy olyan szarmazék, amelyet egy
(XXIII) &ltaldnos képletd vegyllet és foszfor-triklorid vagy
foszgén, vagy més, hasonldk reagdltatdsa utjan allitunk eld.

Egy (Id) &ltaldnos képletd vegytliletnek a karboxil-
csoporton aktivalt alkalmas szdrmazéka lehet példdul egy sav-
halogenid, egy savanhidrid, egy aktivalt amid, egy aktivalt
észter és més, hasonldk. Egy alkalmas, reakcidképes ilyen
szarmazék lehet példdul egy savklorid; egy savazid; valamely
savval, példaul egy helyettesitett foszforsavval (példdul
dialkil-foszforsavval, fenil-foszforsavval, difenil-foszfor-
savval, dibenzil-foszforsavval, egy halogénezett foszforsavval és
mas, hasonldékkal), dialkil-foszforossavval, kénessavval, tiokén-
savval, kénsavval, egy szulfonsavval (példdul metdn-szulfonsav-
val és mas, hasonloékkal), egy aliféds karbonsavval (példdul ecet-
savval, propionsavval, vajsavval, izovajsavval, pivalinsavval,
pentansavval, izopentdnsavval, 2-etil-vajsavval, triklér-ecet-
savval és mas, hasonlékkal), vagy egy aromds karbonsavval (pél-

daul benzoesavval és méds, hasonlékkal) képzett vegyes anhidrid;
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egy szimmetrikus savanhidrid; imidazollal, 4-helyettesitett imi-
dazollal, dimetil-pirazollal, triazollal vagy tetrazollal kép-
zett aktivalt amid; vagy egy aktivalt észter (példaul ciano-
-metil-észter, metoxi-metil-észter, dimetil-imino-metil-

-/ (CH3) pN=CH-/-észter, vinil-észter, etil-észter, propargil-
-észter, p-nitro-fenil-észter, 2,4-dinitro-fenil-észter, tri-
klér-fenil-észter, pentakldr-fenil-észter, mezil-fenil-észter,
fenilazo-fenil-észter, fenil-tioészter, p-nitro-fenil-tioészter,
p-krezil-tioészter, karboxi-metil-ticészter, piranil-észter,
piridil-észter, piperidil-észter, 8-kinolil-tioészter és més,
hasonldk), vagy egy N-hidroxi-vegyullettel (példdul N,N-dimetil-
-~hidroxil-aminnal, 1l-hidroxi-2(1H)-piridonnal, N-hidroxi-szuk-
cinimiddel, N-hidroxi-ftédlimiddel, l-hidroxi-1H-benzotriazollal
és més, hasonlodékkal) képzett észter. Egy ilyen reakcidképes
szadrmazékot adott esetben az alkalmazni kivant (Id) &ltaldnos
képletld vegyllet jellege szerint valaszthatunk megq.

A reakcidt &ltaldban valamely szokdsos olddszerben,
példaul vizben, egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban és
m&s, hasonldkban), acetonban, dioxé&nban, acetonitrilben, kloro-
formban, dikldér-metdnban, diklér-etédnban, tetrahidrofurénban,
toluolban, etil-acetdtban, N,N-dimetil-formamidban, piridinben
vagy barmely méds, olyan szerves olddszerben végezzik, amely nem
gyakorol karos befolydst a reakcidra. E szokdsos olddszereket
vizzel készlilt elegyeik formdjdban is haszndlhatjuk. Abban az
esetben, ha a bazis és/vagy a kiindulédsi vegylilet cseppfolyds
halmazallapotu, akkor ezeket olddszerként is haszndlhatjuk.

Ha e reakcidban az (Id) &dltalénos képletd vegylletet
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szabad sav vagy ennek séja formd&jédban hasznédljuk, akkor a reak-
cidét eldnydsen valamely szokésos, oénmagdban ismert kondenzald-
szer jelenlétében végezziik. Ilyen kondenzdldszerek példdul az
N,N-diciklohexil-karbodiimid; N-ciklohexil-N’-morfolino-etil-
-karbodiimid; N-ciklohexil-N'-(4-dietil-amino-ciklohexil)-kar-
bodiimid; N,N’-dietil-karbodiimid; N,N'-diizopropil-karbodi-
imid; N-etil-Nr’-(3-dimetil-amino-propil)-karbodiimid; N,N-kar-
bonil-bisz(2-metil-imidazol); pentametilén-ketén-N-ciklohexil-
-imin; difenil-ketén-N-ciklohexil-imin; etoxi-acetilén; 1-
-alkoxi-1-klér-etilén; trialkil-foszfit; etil-polifoszfdt; izo-
propil-polifoszfat; foszfor-oxiklorid (foszforil-klorid);
foszfor-triklorid; tionil-klorid; oxalil-klorid; a klér-
-hangyasav valamely roévidszénldncd alkil-észtere (példdul klér-
-hangyasav-etil-észter, kldér-hangyasav-izopropil-észter és mds,
hasonldk); trifenil-foszfin; 2-etil-7-hidroxi-benzizoxazdlium-
s6; 2-etil-5-(m-szulfo-fenil)-izoxazélium-hidroxid belsd sé;
1-(p-kldér-benzol-szulfoniloxi)-6-klér-1H-benzotriazol; az ugy-
nevezett Vilsmeier-reagens, amelyet ugy &llitunk eld, hogy N,N-
-dimetil-formamidot tionil-kloriddal, foszgénnel, klér-hangya-
sav-triklér-metil-észterrel, foszfor-oxikloriddal vagy mé&s, ha-
sonldkkal reagdltatunk; és mas, hasonlok.

A reakcidt elvégezhetjuk egy szervetlen vagy szerves
bazis, példaul egy alkdlifém-hidrogén-karbonat, egy tri(révid-
szénlancu alkil)-amin, piridin, egy N- (révidszénlancu alkil) -
-morfolin, egy N,N-di(révidszénldnci alkil)-benzil-amin és més,
hasonldék jelenlétében is.

A reakcidé hémérséklete nem déntd jelentdségil, és a
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reakcidét dltaldban hutés vagy melegités mellett hajtjuk végre.

d) eljdrdasvédltozat

(D-reakciodovazlat)

Az (Id) &ltalédnos képletd vegylileteket és ezek séit ugy
dllithatjuk eld, hogy valamely (If) &ltalédnos képletd vegylletben
vagy ennek séjédban az R4a csoportban szerepld karboxi-védScso-
portot eltavolitjuk.

A hidrolizist elénydsen valamely bdzis vagy valamely
sav, beleértve a Lewis-savakat is, jelenlétében végezzik el.

Alkalmas bazisok példdul a szervetlen és szerves ba-
zisok, mint példdul az alkdlifémek (példé&ul natrium, ka&lium és
mas, hasonldk), ezek hidroxidjai, karbonéatjai és hidrogén-karbo-
natjai, a trialkil-aminok (példdul trimetil-amin, trietil-amin és
mé&s, hasonldk), pikolin, 1,5-diazabiciklo/4.3.0/non-5-én, 1,4-di-
azabiciklo/2.2.2/oktén, 1,8-diazabiciklo/5.4.0/undec-7-én és més,
hasonldk.

Egy alkalmas sav lehet példaul egy szerves sav (példaul
hangyasav, ecetsav, propionsav, trikldér-ecetsav, trifluor-ecetsav
és mas, hasonldk), vagy egy szervetlen sav (példdul sésav, brdém-
-hidrogénsav, kénsav és més, hasonldk). A Lewis-sav, mint példéaul
egy trihalogén-ecetsav (példaul trikldér-ecetsav, trifluor-ecetsav
és mas, hasonldék) és mds, hasonldk segitségével végzett véddcso-
port-lehasitdst eldnydsen valamely, a kationokat megkdtni képes
reagens (példaul anizol, fenol és mas, hasonldk) jelenlétében
végezzik. A reakcidt &ltaldban valamely olddszerben, példaul viz-
ben, egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban és mé&s, ha-

sonldkban), N,N-dimetil-formamidban, diklér-metd&nban, tetrahidro-
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furédnban vagy ezek elegyeiben, vagy pedig bdrmely més, olyan ol-
dészerben hajtjuk végre, amely nem gyakorol kd&ros befolyadst a
reakcidra. Egy cseppfolyds halmazaéllapotu bdzist vagy savat oldd-
szerként is haszndlhatunk. A reakcidé hémérséklete nem déntd
jelent&ségl, és a reakcidt &ltaldban hiités vagy melegités mellett
végezzuk.

A redukcidét valamely szokdsos, dénmagdban ismert mdédon
végezzUk, ez lehet példdul kémiai redukcid vagy katalitikus
redukciéd.

A kémiail redukcid céljaira haszndlhatd, alkalmas redu-
k&lészerek példéul egy fém (példdul én, cink, vas és més, hason-
16k), vagy egy fémes vegyllet (példédul krdém(II)-klorid, krém(II)-
-acetédt és més, hasonldk), és egy szerves vagy szervetlen sav
(példaul hangyasav, ecetsav, propionsav, trifluor-ecetsav, p-to-
luol-szulfonsav, sdésav, brém-hidrogénsav és més, hasonldk kombi-
nacioi).

A katalitikus redukcidhoz haszndlhatd, alkalmas kata-
liz4torok a szok&sos, O6nmagdban ismert katalizdtorok, mint pél-
ddul a platina katalizdtorok (példdul platinalemez, platina-
szivacs, platinakorom, kolloid platina, platina-oxid, platina-
drét és mas, hasonldk), a pallddium katalizdtorok (példdul pal-
lddiumszivacs, pallddiumkorom, palléddium-oxid, csontszenes pal-
ladium, kolloid pallddium, a bérium-szulfdtra lecsapott palld-
dium, a barium-karbondtra lecsapott pallddium és m&s, hason-
16k), a nikkel katalizatorok (példaul reduk&lt nikkel, nikkel-
-oxid, Raney-nikkel és md&s, hasonldk), a kobalt katalizatorok

(példdaul redukdalt kobalt, Raney-kobalt és mé&s, hasonldk), a vas



¢t svas gace gote
. . HE

b add L] v ees
’ LY »
.0 ’e se see

- 35 -
katalizdtorok (példdul reduk&lt vas, Raney-vas és mds, hason-
16k), a réz katalizdtorok (példéul redukdlt réz, Raney-réz,
Ullman-réz és mé&s, hasonldk), és m&s, hasonlék. A redukcidt
dltaldban valamely olyan, szokdsos oldészerben végezzik, amely
nem gyakorol karos befolydst a reakcidra. Ilyenek példdul a viz,
metanol, etanol, propanol, N,N-dimetil-formamid, tetrahidro-
furan és ezek keverékei. Tovabb&, ha a kémiai redukcid ismerte-
tése sorédn emlitett savak cseppfolyés halmazdllapotuak, ezeket
szintén haszndlhatjuk oldészerként is.

E redukcié hémérséklete nem déntd jelentdségll, és a
reakcidt altaldban hiités vagy melegités mellett hajtjuk végre.
Tovabba, ha a kémiai redukcid ismertetése sordn emlitett savak
cseppfolydés halmazallapotuak, ezeket szintén haszndlhatjuk oldd-
szerként is, ezenkiviul a katalitikus redukcidhoz haszndlhatd,
alkalmas olddészer lehet valamely, a fentiekben emlitett olddszer,
vagy barmely mds, szoké&sos olddészer, mint példdul a dietil-éter,
dioxan, tetrahidrofurdn és més, hasonlék, valamint ezek keverékei.

E redukcid hémérséklete nem déntd jelentdségu, és a

reakcidt dltaléban hutés vagy melegités mellett végezzik el.

e) eljarasvaltozat

(E-reakcidvazlat)

Az (Ih) &altaléanos képletd vegylleteket és ezek sdéit
ugy é&llithatjuk eld, hogy valamely (Ig) &ltaldnos képletd
vegylletben vagy ennek sdéjédban az R4b csoportban jelenlevd
karboxi-véddcsoportot eltdvolitjuk.

A védbécsoport eltdvolitéasat a fentiekben ismertetett d)
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eljardsvédltozathoz hasonldé médon hajtjuk végre, ezért az alkal-
mazott reagensek és a reakcid kérulményei (példdul az olddszer, a
reakcidé hémérséklete és més, hasonldk) tekintetében itt csak

utalunk a d) eljarasvaltozat ismertetésénél leirtakra.

f) eljédrédsvaltozat

(F-reakcidévézlat)
Az (Ii) &ltaldnos képletd vegylleteket és ezek sdbit

ugy &llithatjuk eld8, hogy valamely (IV) &ltalénos képletd

vegylletet vagy ennek séjéat egy (V) dltalénos képletd vegyllet-
tel vagy sdéjdval reagdltatjuk.

E reakcidt &dltaldban valamely olddszerben, példaul
vizben, egy alkoholban (példéul metanolban, etanolban és méas,
hasonldékban), benzolban, N,N-dimetil-formamidban, tetrahidrofu-
rénban, toluolban, dikldér-metdnban, diklér-eténban, kloroform-
ban, dietil-éterben vagy barmely mds, olyan olddszerben hajtjuk
végre, amely nem gyakorol kdros befolyvadst a reakciédra.

A reakcidé hémérséklete nem ddédntd jelentdségl, és a
reakcidét &ltaldban melegités vagy hevités mellett végezzik.

Abban az esetben, ha a kiinduldsi vegyllet cseppfo-

lyds halmazdllapotu, akkor ezt olddészerként is haszndlhatjuk.

g) eljaréasvaltozat

(G-reakcidvazlat)
Az (Ia) &ltaldnos képletd vegylleteket és ezek sdbit

ugy allithatjuk eld, hogy valamely (VI) &ltaldnos képletd
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vegylUletet vagy ennek sdjat gyluribe zarjuk.

E reakcidét &ltalédban valamely olddszerben, példaul
vizben, egy alkoholban (péld&ul metanolban, etanolban és mas,
hasonlékban), benzolban, N,N-dimetil-formamidban, tetrahidrofu-
rdnban, toluolban, diklér-meténban, dikldér-etdnban, kloroform-
ban, dioxé&nban, dietil-éterben vagy barmely més, olyan 0146-
szerben hajtjuk végre, amely nem gyakorol karos befolyast a
reakcidra. E szokdsos olddszereket vizzel készllt elegyeik

formdjéban is alkalmazhatjuk.

A reakcid hémérséklete nem déntd jelentbségl, és a
reakcidét Altaldban hutés vagy melegités mellett hajtjuk végre.

A reakcidét adltaldban egy szervetlen vagy szerves Dba-
zis segitségével végezzik, ilyen bézis példdul egy alka&lifém
(példdul nétrium, kalium és mé&s, hasonldk), egy alkdlifém-
-hidroxid (példaul ndatrium-hidroxid, k&lium-hidroxid és mas,
hasonlék), egy alkalifém-hidrogén-karbonat (példdul natrium-
-hidrogén-karbondt, kdlium-hidrogén-karbondt és més, hasonldk),
egy alkalifém-karbondt (példdul natrium-karbondt, ké&lium-karbo-
nadt és mas, hasonldk), egy tri(rdévidszénlancu alkil) -amin
(példaul trimetil-amin, trietil-amin, diizopropil-etil-amin és
més, hasonldk), egy alkdlifém-hidrid (példdul néatrium-hidrid és
mas, hasonldk), egy alkalifém révidszénldnci alkoholdtja (példaul
ndtrium-metildt, natrium-etilét és m&s, hasonldk), egy piridin
bazis (példaul piridin, lutidin, pikolin, dimetil-amino-piridin
és més, hasonldk), egy N-(révidszénldncu alkil) -morfolin, egy

N,N-di(révidszénlanca alkil) -benzil-amin, egy N,N-di(rdévid-
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szénléncu alkil)-anilin és més, hasonloék.

Abban az esetben, ha a bazis és/vagy a kiinduldsi ve-
gyulet cseppfolyds halmazallapotu, akkor ezeket olddszerként is

haszndlhatjuk.

h) eljarésvéltozat

(H-reakcidvéazlat)

Az (Ij) &ltalénos képletd vegylleteket és ezek sdéit
ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (Ia) &ltaldnos képletd
vegyuletet vagy ennek sdéjat halogénezzik.

E halogénezést dltaldban valamely szokdsos, onmagdban
ismert halogénez8szerrel végezzUk, ilyen halogénez8szer pél-
ddul egy elemi halogén (példdul az elemi kldér, elemi brdm
és mds, hasonldk), a foszfor-trihalogenidek (példéul foszfor-
-tribromid, foszfor-triklorid és méds, hasonldk), a foszfor-
-pentahalogenidek (példdul foszfor-pentaklorid, foszfor-penta-
bromid és mas, hasonldk), foszfor-oxiklorid (példaul foszfor-
-triklorid, foszfor-monoklorid és mé&s, hasonldk), a tionil-
-halogenidek (példdul tionil-klorid, tionil-bromid és més,
hasonldék), az oxalil-halogenidek (példdul oxalil-klorid, oxa-
lil-bromid és mas, hasonldk), és mds, hasonldk.

E reakcidét altaldban valamely olddészerben, példiul
vizben, egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban, izo-
propanolban és mds, hasonldkban), benzolban, dioxénban,
N,N-dimetil-formamidban, tetrahidrofurdnban, dikldér-meténban,
dikldér-eténban, kloroformban, dietil-éterben vagy barmely mas,

olvan olddészerben hajtjuk végre, amely nem gyakorol ké&ros be-
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A reakcid hémérséklete nem déntd jelentdségi, és a
reakcidt &ltaldban hités vagy melegités mellett végezzik.

Ha a kiinduldsi vegyulet cseppfolyés halmazdllapotu,

akkor ezt olddszerként is haszndlhatjuk.

i) eljardsvadltozat

(I-reakciovéazlat)

Az (Il1) &ltaldnos képletd vegylleteket és ezek sdit
ugy &llithatjuk el8, hogy valamely (Ik) &ltaldnos képletd
vegylletet vagy ennek séjat egy (VII) altalénos képletd ve-
gyulettel vagy sdéjdval reagdaltatjuk.

E reakciot &ltaléban valamely olddészerben, példaul
vizben, egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban és més,
hasonlékban), benzolban, N,N-dimetil-formamidban, tetrahidrofu-
ranban, toluolban, diklér-metdnban, dikldér-etdnban, kloroform-
ban, dietil-éterben vagy barmely mds, olyan olddészerben hajtjuk
végre, amely nem gyakorol karos befolydst a reakcidra.

A reakcidé hémérséklete nem doéntd jelentdségu, és a
reakcidt dltaldban melegités vagy hevités mellett végezzuk.

Abban az esetben, ha a kiindulédsi vegyllet cseppfo-

lyés halmazdllapotu, akkor ezt olddészerként is haszndlhatjuk.

1) elijdrasvaltozat, 1. 1lépés

(J-reakcidvazlat)
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Az (Im) &Altaldnos képletd vegylileteket és ezek sdit
ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (Ik) &ltalédnos képletd
vegyluletet vagy ennek séjét egy (VIII) &ltaldnos képletd ve-
gyulettel vagy sdéjaval reagdltatjuk.

E reakcidét &ltaldban valamely olddszerben, példaul
vizben, egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban és més,
hasonldékban), benzolban, N,N-dimetil-formamidban, tetrahidrofu-

ranban, toluolban, dikldér-meténban, acetonban, dikldér-eténban,

kloroformban, dietil-éterben vagy barmely més, olyan olddészerben
hajtjuk végre, amely nem gyakorol kéros befolydst a reakcidra.
A reakcidé hémérséklete nem déntd jelentdségl, és a

reakcidt &ltalédban hltés vagy melegités kdzben végezzuk.

j) eljarédsvaltozat, 2. 1épés

(J-reakcidvazlat)

Az (In) altaldnos képletd vegylleteket és ezek séit
ugy allithatjuk eld, hogy valamely (Im) &ltaldnos képletd
vegyluletben vagy soéjdban szerepld merkapto-véddcsoportot le-
hasitjuk.

Ezt a védécsoport lehasitdst a fentiekben ismertetett
d) eljarésvéaltozathoz hasonld médon hajtjuk végre, ezért az
alkalmazott reagensek és a reakcid koérulményei (példédul az 0ldoéd-
szer, a reakcidé hémérséklete és mas, hasonldk) tekintetében itt

csak utalunk a d) eljarédsvaltozat ismertetésénél leirtakra.
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(T-reakcidvéazlat)

Az (Io) &ltalanos képletd vegylleteket és ezek séit
ugy &4llithatjuk eld, hogy valamely (IKk) 4ltalédnos képletd
vegylletet vagy ennek sdéjat egy (IX) 4ltalanos képletld ve-
gyilettel vagy ennek sdéjaval reagdltatjuk.

E reakciét altaldban valamely oldészerben, példaul

vizben, egy alkoholban (példéul metanolban, etanclban és méas,

hasonldékban), benzolban, N,N-dimetil-formamidban, tetrahidrofu-
ranban, toluolban, diklér-metanban, diklér-eténban, kloroform-
ban, dietil-éterben vagy barmely més, olyan olddszerben hajtjuk
végre, amely nem gyakorol kéros befolyast a reakcibra.

A reakcid hémérséklete nem déntd jelentSségl, és a

reakciodt altaldban hutés vagy melegités mellett végezzuk.

1) elijdrasvéltozat

(L—reakciévézlat)

Az (Ig) &ltalanos kxépletd vegylleteket és ezek soit
ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (Ip) 4ltalanos képletd
vegylletet vagy ennek séjat redukaljuk.

A redukciét valamely szokasos, énmagaban ismert mdédon
végezzuk, ez lehet példdaul kémiai redukcidé vagy katalitikus
redukcid.

A kémiai redukcid céljaira hasznalhatdé, alkalmas redu-

kdészerek példaul a hidridek (példaul hidrogén-jodid, hidrogén-
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-szulfid, litium—aluminium-hidrid, nétrium—bér—hidrid, natrium-
—ciano—bér—hidrid és mas, hasonldk) . tovabbéd egy fém (példéul én,
cink, vas és mas, hasonlék), vagy egy fémes vegyulet (példéul
krém(II)-klorid, krém(II)—acetét és mas, hasonldk) . és egy szer-
ves vagy szervetlen sav (példaul hangyasav, ecetsav, propionsav,
trifluor-ecetsav, p-toluol—szulfonsav, sésav, brém-hidrogénsav és
mis, hasonlok) xombinécidi.

A katalitikus redukcidhoz hasznalhatd, alkalmas kata-
lizatorok a szZoK&sos., onmagaban ismert katalizéatorok, mint pél-
daul a platina katalizétorok (példéaul platinalemez, platina-
szivacs, platinakorom, kolloid platina, platina—oxid, platina-
drét és més, nhasonldék) ., @ palladium katalizatorok (példaul pal-
l1idiumszivacs, pallédiumkorom, pallédium—oxid, csontszenes pal-
1adium, kolloid palléadium, @ bérium—szulfétra lecsapott palla-
dium, a bérium—karbonétra lecsapott palléadium és mas, hason-
18k), a nikkel katalizétorok (példaul redukalt nikkel, nikkel-
-axid, Raney-nikkel és mas, hasonldk), @& kobalt katalizatorok
(pgldaul redukalt kobalt, Raney-kobalt és mas, hasonlék), a Vvas
katalizdtorok (példéul redukalt vas, Raney-vas &és mas, hason-
18k), a réz katalizatorok (példaul redukalt réz, Raney-réz,
Ullman-réz és Mas, hasonlok), €s mas, hasonlok.

A redukciot 4ltaldban valamely gszokdsos, olyan o0ldé-
szerben hajtjuk végre, amely nem gyakorol karos pefolyast &
reakcidra, ilyenek példaul a viz, az alkoholok (példaul metanol,
etanol, propanol és mas, hasonldk) ., tetrahidrofuran, dioxén,
PLN—dimetil—formamid és ezek keverékel.

Tovabba, abban az esetben, ha a kémiai redukcio cél-
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jaira haszndlhatdé, fent emlitett savak parmelyike cseppfolyés
halmazdllapotu, akkor ezt olddészerként is hasznélhatjuk.

Ezenkivil, a katalitikus redukcidhoz hasznalhatd,
alkalmas oldészer lehet valamely, a fentiekben emlitett 0ldé-
ster, tovabba egyéb oldészerek, mint példdul a dietil-éter,
dioxan, tetrahidrofuran és mas, hasonlok, valamint ezek keveré-
kai.

A reakcié hémérséklete nem dénté jelentdségl, és a

rrakcidt &ltaléban hutés vagy melegités koézben végezzuk.

mi eljdrasvélrozat

(E—reakciévézlat)

Az (Ir) &ltalénos képletd vegylileteket és ezek so6it
ugy &llithatjuk els, hogy valamely (Ig) &ltaléanos képletd
vegyliletet vagy az aminocsoporton aktivalt szarmazékat vagy sdjat
arilezzuk.

A jelen acilezési reakcidhoz hasznalhatd, alkalmas
arilezb8szer példaul egy (XX1T) dltalénos képletd, ahol
le jelentése acilcsoport,
vegyllet, ennek reakcidképes szarmazéka, vagy sbéja.

Egy (Iqg) &ltaléanos képletd vegyluletnek az aminocso-
prton aktivalt, alkalmas szarmazéka lehet példaul egy Schiff-
-kzis tipusu imino-vegyulet vagy ennek tautomerje, az enamin
tpusu izomerje, amelyet egy (Iq) 4ltalénos képletd vegylulet és
ey karbonil-vegyulet, példéaul egy aldehid, keton vagy més, ha-
smlék reakcidéja utjan allitunk eld;: egy szilil-szérmazeék, ame-

1wt ugy &llitunk eld, hogy egy (Id) adltalanos képletd vegyuletet
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egy szilil—vegyﬁlettel, példéaul N,O-bisz(trimetil—szilil)-acet—
aniddal, N—trimetil-szilil-acetamiddal vagy mas, hasonldékkal rea-
giltatunk; vagy egy olyan szarmazék, amelyet az (Ig) &ltalanos
képletd vegyulet és foszfor—triklorid vagy foszgén vagy mas, ha-
sonldk reagédltatasa utjén d1litunk eld.

Egy (XXI) altalanos képletd vegylulet alkalmas, reak-
ci6képes szarmazéka lehet példaul egy savhalogenid, €gYy savan-
hidrid, egy aktivalt amid, egy aktivalt észter, egy izocianat és
mas, hasonldk. Egy alkalmas, reakcidképes ilyen szarmazék lehet
példdul egy savklorid; egy savazid; valamely savval, példaul egy
helyettesitett foszforsavval (példaul dialkil—foszforsavval, fe-
nil-foszforsavval, difenil-foszforsavval, dibenzil-foszforsav-
val, egy halogénezett foszforsavval és mas, hasonlékkal) . dial-
kil-foszforossavval, kénessavval, riokénsavval, egy alkan-szul-
fensavval (példaul metén-szulfonsavval, etén—szulfonsavval és
mas, hasonlékkal), kénsavval, egy alkil—szénsavval, egy alifas
karbonsavval (példaul pivalinsavval, penténsavval, izopentan-
savval, 2-etil-vajsavval vagy triklér—ecetsavval és mas, hason-
1lékkal), vagy egy aromas karbonsavval (példaul penzoesavval és
mas, hasonldékkal) képzett vegyes anhidrid; egy szimmetrikus sav-
anhidrid; imidazollal, 4-helyettesitett imidazollal, dimetil-
-pirazollal, triazollal vagy tetrazollal képzett, aktivalt amid;
vagy e€gy aktivalt észter (példaul ciano~metil—észter, metoxi-me-
til-észter, dimetil—imino—metil-/(CH3)2N=CH—/-észter, vinil-
-észter, propargil-észter. p-nitro—fenil—észter, 2,4-dinitro-
-fenil-észter, triklér-fenil-észter, pentaklér—fenil-észter,

mezil-fenil-észter, fenilazo—fenil—észter, fenil-tioészter,
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p-nitro-fenil-tioészter, p-krezil—tioészter, karboxi-metil-
-tioészter, piranil-észter, piridil-észter, piperidil-észter,
8-kinolil-tioészter és mas, hasonldék), vagy egy N-hidroxi-
-vegyllettel (példaul N,N-dimetil—hidroxil-aminnal, 1-hidroxi-
—Z(lH)-piridonnal, N—hidroxi—szukcinimiddel, N-hidroxi-benzo-
triazollal, N-hidroxi-ftalimiddel, l-hidroxi—6-klér—1H—benzo—
triazollal és mas, hasonldkkal) képzett észter; helyettesitett
vagy helyettesitetlen aril-izocianat; helyettesitett vagy he-
lyettesitetlen aril-izotiociandt és m&s, hasonldk. Az ilyen
reakciodképes szarmazékokat adott esetben az alkalmazni kivant
(XXI) &ltalénos képletd vegyulet jellege szerint valaszthatunk
meqg .

A reakcidét altalaban valamely SzOKasos olddszerben,
példaul vizben, acetonban, dioxéanban, acetonitrilben, kloro-
formban, diklér-metanban, diklér-etanban, tetrahidrofuranban,
etil-acetétban, N,N-dimetil—formamidban, piridinben vagy barmely
més, olyan szerves olddészerben végezzuk, amely nem gyakorol
karos befolyast a reakciéra. E szokasos oldészereket vizzel
készult elegyeik formajaban is haszndlhatjuk.

Ha e reakcidban a XXI) altalanos képletd vegyuletet
szabad sav vagy ennek séja formajaban haszndljuk, akkor a reak-
cift eldnydsen valamely szok&sos, onmagaban ismert kondenzald-
szer jelenlétében végezzuk. Ilyen xondenzdlészerek példéul az
N}N-diciklohexil—karbodiimid; N-ciklohexil—N'—morfolino—etil—
-karbodiimid; N—ciklohexil—N'—(4-dietil—amino-ciklohexil)—kar—
bodiimid; N,N'—dietil-karbodiimid; N,N'-diizopropil—karbodi-

imid; N—etil-N'—(3—dimetil-amino-propil)—karbodiimid; N,N-kar-
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bonil-bisz (2-metil-imidazol); pentametilén-ketén-N-ciklohexil-
-imin; difenil-ketén-N-ciklohexil-imin; etoxi-acetilén; 1-
-alkoxi-1-klér-etilén; trialkil-foszfit; etil-polifoszfdt; izo-
propil-polifoszfat; foszfor-oxiklorid (foszforil-klorid);
foszfor-triklorid; tionil-klorid; oxalil-klorid; a klér-
-hangyasav valamely révidszénlancu alkil-észtere (példaul kl1lér-
-hangyasav-etil-észter, kldér-hangyasav-izopropil-észter és més,
hasonldk); trifenil-foszfin; 2-etil-7-hidroxi-benzizoxazdlium-
sb; 2-etil-5-(m-szulfo-fenil)-izoxazdlium-hidroxid belsd sé;
1-(p-klér-benzol-szulfoniloxi)-6-klér-1H-benzotriazol; az ugy-
nevezett Vilsmeier-reagens, amelyet ugy &llitunk eld, hogy N,N-
~dimetil-formamidot tionil-kloriddal, foszgénnel, kldér-hangya-
sav-trikloér-metil-észterrel, foszfor-oxikloriddal vagy mas, ha-
sonldkkal reagdltatunk; és mé&s, hasonldk.

A reakcidt elvégezhetjlk egy szervetlen vagy szerves
bdzis, példdul egy alkélifém-hidrogén-karbonat, egy tri(rovid-
szénldncu alkil)-amin, piridin, egy N-(rdévidszénléncu alkil) -
~-morfolin, egy N,N-di(rovidszénldanci alkil)-benzil-amin és mas,
hasonldék jelenlétében is.

A reakcid hémérséklete nem ddédntd jelentdségli, és a

reakcidét dltaldban hiités vagy melegités mellett hajtjuk végre.

n) eljarasvaltozat

(N-reakciodvéazlat)
A (IIb) &ltalanos képletd vegylUleteket és ezek sdit
ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (IIa) &ltalé&nos képletd

vegylletet vagy ennek sé6jéat egy (X) &ltaldnos képletd ve-
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gyulettel vagy ennek séjaval reagdltatjuk.

E reakcidét &ltaldban valamely szokdasos olddszerben,
példdul egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban, etilén-
-glikolban és mé&s, hasonldékban), kloroformban, dietil-éterben,
tetrahidrofuranban, benzolban, N,N-dimetil-formamidban, N,N-
-dimetil-acetamidban vagy barmely méds, olyan olddészerben hajtjuk
végre, amely nem gyakorol karos befolydst a reakcidra.

A reakcid hémérséklete nem doéntd jelentdségi, és a

reakcidét dltaldban hlités vagy melegités mellett végezzuk.

A reakcidt &ltaldban egy szervetlen vagy szerves bdzis
jelenlétében végezzik, ilyen bézis példdul egy alkdlifém-hidr-
oxld, egy alkélifém-hidrogén-karbondt, egy alkalifém-karbonat,
egy alkalifém-hidrid (példdul né&trium-hidrid és mé&s, hasonldk),
egy alkalifém-acetat, egy tri(rdvidszénlancu alkil)-amin, egy
piridin béazis (példdul piridin, lutidin, pikolin, dimetil-
-amino-piridin és més, hasonldk), egy N-(rdvidszénlancu alkil) -
-morfolin, egy N,N-di(révidszénlancu alkil) -benzil-amin, egy
N,N-di (révidszénlancli alkil)-anilin és més, hasonldk.

Abban az esetben, ha a bazis és/vagy a kiindulési ve-
gylulet cseppfolydés halmazallapotu, akkor ezeket oldészerként is

haszné&lhatjuk.

o) eljaréasvaltozat

(O-reakcidvazlat)
A (III) &4ltalénos képletd vegylleteket és ezek sdit

ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (XI) &ltaldnos képletd
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vegyliletet vagy ennek séjat egy (XII) &ltaldnos képletd ve-
gylUlettel vagy ennek séjéval reagdltatjuk.

A reakcidét Altaldban valamely szokésos olddszerben,
példaul egy alkoholban (példdul metanolban, etanolban, etilén-
-glikolban és més, hasonldkban), kloroformban, dietil-éterben,
tetrahidrofurénban, benzolban, hexd&nban, vagy bdarmely mds, olyan
szerves olddészerben hajtjuk végre, amely nem gyakorol karos be-

folydst a reakcidra.

A reakcid hémérséklete nem dontd jelentdségl, és a
reakcidt dltaldban hutés vagy melegités mellett végezziuk.

A reakcidt Altaldban egy szervetlen vagy szerves bazis
jelenlétében végezzik, ilyen bazis példdul egy alkdlifém-hidr-
oxid, egy alk&lifém-hidrogén-karbonat, egy alkalifém-karbondt,
egy alkélifém-acetdt, egy tri(rovidszénlédncu alkil)-amin, egy
révidszénléncu alkil-alkalifém (példédul n-butil-litium és méas,
hasonldk), egy piridin bazis (példéaul piridin, lutidin, pikolin,
dimetil-amino-piridin és mas, hasonldk), egy N-(rdévidszénldncu
alkil) -morfolin, egy N,N-di(rdévidszénldncu alkil)-benzil-amin,
egy N,N-di(révidszénlénca alkil)-anilin és més, hasonldk.

Abban az esetben, ha a bézis és/vagy a kiindulédsi ve-
gyllet cseppfolyds halmazallapotu, akkor ezeket olddszerként is

hasznédlhatjuk.

p) eljdrdsvaltozat

(P-reakcidvazlat)
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A (XV) &ltalénos képletd vegyluleteket és ezek sdéit
ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (XIII) &ltaldnos képletd
vegylletet vagy ennek sdjét egy (XIV) &ltaldnos képletd ve-
gyulettel vagy ennek sdéjdval reagdltatjuk.

E reakcidt &ltaldban valamely olddszerben, példaul
vizben, egy alkoholban (példaul metanolban, etanolban és mas,
hasonlékban), benzolban, N,N-dimetil-formamidban, tetrahidro-
furdnban, toluolban, dikldér-meténban, diklér-eténban, kloro-
formban, diox&nban, dietil-éterben vagy bérmely méds, olyan
oldészerben hajtjuk végre, amely nem gyakorol kdaros befolyast
a reakcidéra. E szokdsos olddszereket vizzel képzett elegyeik
formadjéban is alkalmazhatjuk.

A reakcid hémérséklete nem déontd jelentdségl, és a
reakcidét adltaldban hlités vagy melegités mellett végezzuk.

A reakciét &ltaldban egy szervetlen vagy szerves bazis
jelenlétében végezzlk, ilyen bdzis példaul egy alkalifém (pél-
ddul natrium, k&lium és md&s, hasonldk), egy alkdlifém-hidroxid
(példéul natrium-hidroxid, k&lium-hidroxid és mds, hasonldk),
egy alkdlifém-hidrogén-karbondt (példdul ndtrium-hidrogén-kar-
bonat, kdlium-hidrogén-karbondt és mds, hasonldk), egy alkali-
fém-karbonat (példdul nédtrium-karbonat, kd&lium-karbonat és mas,
hasonldk), egy tri(révidszénldncu alkil)-amin (példdul trime-
til-amin, trietil-amin, diizopropil-etil-amin és mé&s, hasonldk),
egy alkdlifém-hidrid (példdul né&trium-hidrid és mé&s, hasonldk),
egy alkalifém révidszénlancu alkoholédtja (példdul natrium-
-metildt, ndtrium-etildt és méds, hasonldk), egy piridin bézis

(példaul piridin, lutidin, pikolin, dimetil-amino-piridin és mas,
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hasonldék), egy N- (rdévidszénlédncd alkil)-morfolin, egy N,N-di(réd-
vidszénldncl alkil) -benzil-amin, egy N,N-di(révidszénldncu al-
kil)-anilin és mé&s, hasonldk.
Abban az esetben, ha a bazis és/vagy a kiindulési ve-
gyllet cseppfolydés halmazdllapotu, akkor ezeket olddszerként is

alkalmazhatjuk.

gq) eljérasvaltozat

(0-reakcidvazlat)

A (XVIb) &ltalédnos képletd vegylleteket és ezek sdit
ugy &llithatjuk el8, hogy valamely (XV) &ltalédnos képletd
vegylUletet vagy ennek sé6jat redukaljuk.

E reakcidt az 5. példaval szemléltetett médon vagy va-

lamely més, hasonldé médon hajthatjuk végre.

r) eljérésvaltozat

(R-reakcidévazlat)

A (II) &ltalédnos képletd vegylleteket és ezek sdit
ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (XVIa) &ltald&nos képletd
vegyuletet vagy ennek sdéjat egy (XVII) &ltaldnos képletd
vegyllettel vagy ennek sdéjaval reagdltatjuk.

E reakcidt 4ltalédban valamely olddészerben, példaul
vizben, egy alkoholban (példaul metanolban, etanolban és més,

hasonlékban), benzolban, N,N-dimetil-formamidban, tetrahidro-
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furanban, toluolban, diklér-metdnban, diklér-eténban, kloro-
formban, dioxdnban, dietil-éterben vagy barmely mds, olyan
olddszerben hajtjuk végre, amely nem gyakorol k&ros befolyést

a reakcidra. E szokdsos olddszereket vizzel képzett elegyeik
formdjéban is alkalmazhatjuk.

A reakcid hémérséklete nem déntd jelentdségl, és a
reakcidt dltaldban hités vagy melegités mellett végezzik.

A reakcidt &ltaldban egy szervetlen vagy szerves bazis
jelenlétében végezzik, ilven bazis példaul egy alkalifém (pél-
dédul ndtrium, k&lium és més, hasonldk), egy alkdlifém-hidroxid
(példéaul natrium-hidroxid, k&lium-hidroxid és md&s, hasonldk),
egy alkdlifém-hidrogén-karbondt (példaul ndtrium-hidrogén-kar-
bondt, k&lium-hidrogén-karbonat és mé&s, hasonldk), egy alkdli-
fém-karbondt (példdul natrium-karbondt, kd&lium-karbondt és més,
hasonldk), egy tri(rdvidszénlancd alkil)-amin (példdaul trime-
til-amin, trietil-amin, diizopropil-etil-amin és mds, hasonldk),
egy alkdlifém-hidrid (példdul natrium-hidrid és mdés, hasonlék),
egy alkalifém révidszénlancl alkoholdtja (példédul natrium-
-metildt, ndtrium-etildt és més, hasonldk), egy piridin bdézis
(példdul piridin, lutidin, pikolin, dimetil-amino-piridin és més,
hasonldék), egy N-(révidszénldncu alkil)-morfolin, egy N,N-di(rd-
vidszénléancu alkil)-benzil-amin, egy N,N-di(révidszénlancu al-
kil)-anilin és mé&s, hasonlodk.

Abban az esetben, ha a bazis és/vagy a kiindulési ve-
gyulet cseppfolyds halmazdllapotu, akkor ezeket olddészerként is

alkalmazhatjuk.



s) eljarasvaltozat

(S-reakcidvazlat)

A (VI) &ltaldnos képletd vegylUleteket és ezek sdéit ugy
411lithatjuk eld, hogy valamely (XVIc) &ltalénos képletd
vegyluletet, ennek reakcidképes szarmazékat vagy séjat egy (XVIII)
dltalanos képletd vegylilettel, ennek reakcidképes szarmazékaval
vagy ennek sdéjaval reagaltatjuk.

Egy (XVIc) &ltaldnos képletd vegyulet alkalmas, reak-
cidképes szarmazéka lehet példdul egy Schiff-bazis tipusu imino-
-vegylulet vagy ennek tautomerje, az enamin tipusu izomerje, ame-
lyet egy (XVIc) &ltaléanos képletd vegyulet és egy karbonil-vegyl-
let, példdul egy aldehid, keton vagy mas, hasonldék reakcidja ut-
j&n allitunk eld; egy szilil-szarmazék, amelyet ugy &llitunk el8,
hogy egy (XVIc) &ltaldnos képletd vegyuletet egy szilil-vegyu-
lettel, példaul bisz (trimetil-szilil)-acetamiddal, mono (trime-
til-szilil)-acetamiddal /példdul N-(trimetil-szilil)-acetamid-
dal/, bisz(trimetil-szilil)-karbamiddal vagy més, hasonldkkal
reagdltatunk; vagy egy olyan szarmazek, amelyet a (XVIc)
altalanos képletd vegylulet és foszfor-triklorid vagy foszgén,
vagy mas, hasonlék reagdltatdsa utjén allitunk eld.

Egy (XVIII) &4ltalénos képletd vegyllet alkalmas, reak-
cidképes szarmazéka lehet példdul valamely szokdsos ilyen szarma-
zék, mint példaul egy savhalogenid, egy savanhidrid, egy aktivalt
amid, egy aktivalt észter és mds, hasonlok.

Egy alkalmas, reakcidképes ilyen szdrmazék lehet
példdul egy savklorid; egy savazid; valamely savval, példaul egy

helyettesitett foszforsavval (példaul dialkil-foszforsavval, fe-
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nil-foszforsavval, difenil-foszforsavval, dibenzil-foszforsav-
val, egy halogénezett foszforsavval és més, hasonldkkal), dial-
kil-foszforossavval, kénessavval, tiokénsavval, kénsavval, egy
szulfonsavval (példdul metédn-szulfonsavval és mas, hasonldékkal),
egy alifds karbonsavval (példaul ecetsavval, propionsavval,
vajsavval, izovajsavval, pivalinsavval, penténsavval, izopentdn-
savval, 2-etil-vajsavval, triklér-ecetsavval és mds, hason-
lékkal), vagy egy aromds karbonsavval (példdul benzoesavval és
mas, hasonldkkal) képzett vegyes anhidrid; egy szimmetrikus sav-
anhidrid; imidazollal, 1l-hidroxi-1H-benzotriazollal, 4-he-
lyettesitett imidazollal, dimetil-pirazollal, triazollal vagy
tetrazollal képzett, aktivalt amid; vagy egy aktivalt észter
(p€ldéul ciano-metil-észter, metoxi-metil-észter, dimetil-
-imino-metil-/(CH3) pN=CH-/-észter, vinil-észter, propargil-
-észter, p-nitro-fenil-észter, 2,4-dinitro-fenil-észter,
triklér-fenil-észter, pentakldr-fenil-észter, mezil-fenil-
-észter, fenilazo-fenil-észter, fenil-tioészter, p-nitro-
-fenil-tioészter, p-krezil-tiocészter, benzotiazolil-tioészter,
karboxi-metil-tioészter, piranil-észter, piridil-észter, pipe-
ridil-észter, 8-kinolil-tioészter és mds, hasonldk), vagy egy
N-hidroxi-vegyllettel (példdul N,N-dimetil-hidroxil-aminnal,
1-hidroxi-2(1H)-piridonnal, N-hidroxi-szukcinimiddel,
N-hidroxi-ftédlimiddel, 1-hidroxi-1H-benzotriazollal és mas,
hasonldkkal) képzett észter. Egy ilyen reakcidképes szarmazékot
adott esetben az alkalmazni kivant (XVIII) 4ltalédnos képletd
vegyllet jellege szerint vdlaszthatunk meg.

A reakcidt altaldban valamely szokdsos olddszerben,
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példéul vizben, egy alkoholban (példdaul metanolban, etanolban
és mas, hasonldékban), acetonban, dioxd&nban, acetonitrilben,
kloroformban, dikldér-metdnban, diklér-etdnban, tetrahidrofurén-
ban, etil-acetatban, N,N-dimetil-formamidban, piridinben vagy
badrmely méds, olyan szerves olddszerben hajtjuk végre, amely nem
gyakorol k&ros befolydst a reakcidra. E szokdsos olddszereket
vizzel képzett elegyeik formédjédban is haszndlhatjuk.

Ha e reakcidban a (XVIII) Altalédnos képletd vegylletet

szabad sav vagy ennek sdéja formd&jdban haszndljuk, akkor a reak-

ciét eldnydsen valamely szokdsos, énmagdban ismert kondenzald-
szer Jjelenlétében végezzlk. Ilyen kondenzé&ldészerek példdul az
N,N-diciklohexil-karbodiimid; N-ciklohexil-N‘-morfolino-etil-
-karbodiimid; N-ciklohexil-N’-(4-dietil-amino-ciklohexil)-kar-
bodiimid; N,N’'-dietil-karbodiimid; N,N’-diizopropil-karbodi-
imid; N-etil-N’'-(3-dimetil-amino-propil) -karbodiimid; N,N-kar-
bonil-bisz(2-metil-imidazol); pentametilén-ketén-N-ciklohexil-
-imin; difenil-ketén-N-ciklohexil-imin; etoxi-acetilén; 1-
-alkoxi-1-klér-etilén; trialkil-foszfit; etil-polifoszfat; izo-
propil-polifoszfat; foszfor-oxiklorid (foszforil-klorid);
foszfor-triklorid; tionil-klorid; oxalil-klorid; a klér-
-hangyasav valamely roévidszénlanci alkil-észtere (példdul kloér-
~-hangyasav-etil-észter, klér-hangyasav-izopropil-észter és méas,
hasonldk); trifenil-foszfin; 2-etil-7-hidroxi-benzizoxazdélium-
s6; 2-etil-5-(m-szulfo-fenil)-izoxazdlium-hidroxid belsd so;
1-(p-klér-benzol-szulfoniloxi)-6-kldér-1H-benzotriazol; az ugy-

nevezett Vilsmeier-reagens, amelyet ugy &allitunk eld, hogy N,N-
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-dimetil-formamidot tionil-kloriddal, foszgénnel, kldér-hangya-
sav-triklér-metil-észterrel, foszfor-oxikloriddal vagy mas, ha-
sonldkkal reagdltatunk; és mé&s, hasonldk.

A reakcidt elvégezhetjik egy szervetlen vagy szerves
bazis, példdul egy alkalifém-hidrogén-karbondt, egy tri(révid-
szénlénci alkil)-amin, piridin, egy N-(rovidszénlédnci alkil) -
-morfolin, egy N,N-di(révidszénlénci alkil)-benzil-amin és mas,
hasonldék jelenlétében is.

A reakcid hémérséklete nem déntd jelentdségl, és a
reakcidét &ltaldban hités vagy melegités mellett hajtjuk végre.

t) eljadrédsvaltozat

(T-reakcidvazlat)

A (XV) 4ltaldnos képletd vegylleteket és ezek sdéit ugy
dllithatjuk el&, hogy valamely (XIX) altaldnos képletd vegylletet
vagy ennek sd&jét egy (XX) &ltaldnos képletd vegyllettel vagy en-
nek sdéjaval reagdltatjuk.

E reakcidt a 9. példaval szemléltetett médon, vagy

valamely més, hasonld mdédon végezhetjuk el.

u) eljdrasvaltozat

(U-reakcidvazlat)

A (XVIIIa) &ltaldnos képletd vegylleteket és ezek sdit
ugy &llithatjuk eld, hogy valamely (XXII) altalénos képletd
vegyluletrdl vagy ennek séjarél lehasitjuk a karboxi-véddcsopor-
tot.

E reakcidt a 11. példéaval szemléltetett mdédon, vagy

valamely més, hasonld médszerrel végezhetjiuk el.
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A jelen taldlmény szerinti vegylletek alkalmas séi,
tovédbbd az a) - u) eljardsvidltozatokban alkalmazott kiindulédsi
vegylleteknek és ezek reakcidképes szdrmazékainak alkalmas séi
ugyanolyanck lehetnek, mint amelyeket az (I) &ltaldnos képletd
vegylletek esetében példaképpen megadtunk.

A jelen taldlmény szerinti (I) &ltaldnos képletd uj
kinolin-szdrmazékoknak és gydgyadszatilag elfogadhatd séiknak erds
immunmoduldldé hatdsuk (példdul az autoantitestek termelését gatld
hatdsuk és mds, hasonld hatésuk), gyulladascsdkkentd hatdsuk és
rékellenes hatdsuk van, és ezdltal e vegylleteket immunmoduldld
szerként (példédul az autoantitestek termelését gadtld és més, ha-
sonlé hatdsu szerekként), gyulladdscsdkkentd szerekként és rak-
ellenes szerekként haszndlhatjuk.

Ennek megfelelfen, az (I) &ltaldnos képletd uj kinolin-
-szarmazékokat és gydgyédszatilag elfogadhatd sdikat embereken és
dllatokon gyulladésos &llapotok, a fajdalom kilénféle formai,
kollagén betegségek, autoimmun betegségek, kiulénféle immunoldgiail
betegségek, rak (példadul tuddrak, gyomorrak, vastagbél rak, vese-
rak, majrdk és maés, hasonldk), és més, hasonldk kezelésére
és/vagy megelbzésére haszndlhatjuk. Részletesebben, e vegyule-
teket az izlletek és izmok gyulladédsa és fdjdalma (példaul reumds
izlleti gyulladas, reumds csigolyagyulladéds, csont- és izuleti
gyulladés, koszvényes izlleti gyulladds és mé&s, hasonldk); a bdr
gyulladédsos &llapotai (példdul napozds okozta leégés, ekcéma és
mas, hasonldk), a szem gyulladésos &llapotai (példdul koétShértya-

gyulladés és mé&s, hasonldk), a tludd gyulladdsos megbetegedései
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(példdul asztma, hérghurut, a galambtenyészt8k tudbbetegsége, a
farmerek tudébetegsége és mas, hasonldk); a gyomor- és bélrend-
szer gyulladéssal jardé &llapotai /példaul aftéds fekély, Crohn-
-kér, atréfids gyomorhurut, gastritis varialoforme (a gyomor-
hurut kdlénféle formai), fekélyes vastagbél gyulladds, coelidkia,
tdjéki csipdbélgyulladéds, bél-tulérzékenységi tunetegylttes és
més, hasonldk/, foginygyulladds (sebészeti mitétet kdédvetd gyul-
ladds, fé&jdalom vagy duzzanat), lazas &llapot, a gyulladdsos &l-
lapotokkal kapcsolatos fajdalom és egyéb &llapotok, szdvetatul-
tetés utdn az atlltetett szdvet kildkédése, szisztémds lupus
erythematosus, scleroderma (a bdr megkeményedése), kiterjedt
izomgyulladds, kiterjedt porcgyulladéds, az artéridk koéruli csomds
gyulladéds, izuletmerevedéssel ja&rd csigolyabéntalom, a vesék
idult gyulladdsos &llapota (példdul glomerulonephritis, membrén
nephritis és més, hasonldk), reuméds 1laz, Sjégren-tunetegyuttes,
Behcet-kér, pajzsmirigy-gyulladéds, I tipusu cukorbaj, dermato-
myositis (a bdr és az alatta levd izmok kollagén betegsége),
iddlt aktiv mdjgyulladads, sulyos izomgyengeség, spontdn trdépusi
zsirszéklet, Grave-koér, multiple sclerosis (dltaldnos elmesze-
sedés), els8dleges epe-cirrdzis, Reiter-tlnetegylttes, a vér
Osszetételének autoimmun eredetl rendellenességeil (példaul
Crosby-tlinetegylttes, tisztdn a vordsvértestek hidnyabdl fakadd
vérszegénység, elsddleges vérlemezkeszam-csdkkenés, rendellenes
fejlddésbdl eredd vérszegénység és maés, hasonldk), a szem Uveg-
testjének gyulladédsa, fertd8z8 bSrgyulladds, pikkelysomdr,
Kawasaki-kér, sarcoidecsis, Wegner-granulomatosis, Hodgkin-koér,

rdk (példdul tuddrék, gyomorrdk, vastagbél rak, veserdk, madjrak és
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mas, hasonldk), és mas, hasonldék kezelésére és/vagy megeldzésére
haszndlhatjuk.

A jelen taldlmény szerinti (I) &ltalénos képletd kino-
lin-szarmazékok és gyoégyadszatilag elfogadhatd sdéik hasznosséa-
génak szemléltetése céljdbdl az aldbbiakban megadjuk néhdny
jellemz8 (I) &ltaldnos képletd kinolin-szarmazék farmakoldgiai

vizsgdlati eredményét.

Az anti-dezoxi-ribonukleinsav antitest termelés és a fehérije-

vizelés gdtlédsa

1.  VIZSGALATI MODSZER

A vizsgadlathoz 6 hetes (57BL/6 x DBA/2)Fq és DBA/2
térzsbeli, néstény egereket haszndlunk. Az (57BL/6 X DBA/2)F 4
egereken graft-versus-host (idegen szdévet &dltal a gazdaszerve-
zetben okozott) betegséget hozunk létre oly médon, hogy az &l-
latokba kétszer, 5 napos idébeli eltéréssel DBA/2 lépseijteket
injekt&lunk. Mindkét alkalommal S5 x 10’ sejtet viszUnk be. Ha-
rom nappal a masodik sejt-injekcid utdn elkezdjik a hatdanyagot
adagolni, mégpedig 8 héten &t napi egyszeri oréiis (szdjon &t
adott) ddézisban.

Az autoimmun betegség jellemzésére 4 héttel az utolsd
sejt-injekcidé utdn az anti- (egyszélas dezoxi-ribonukleinsav)
antitesteket ELISA (enzyme-linked immunosorbent assay, enzim-

hez kétdtt immunszorbens meghatdrozési) médszerrel, a T. Fuijitsu
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és munkatdrsai /International J. Immunopharmacol, 8, 897. (1986)/
mérjuk. A vesebetegség sulyossdgdnak megdllapitésa céljdbdl 8
héttel az utolsd sejt-injekcid utdn meghatdrozzuk a fehérjevi-
zelés mértékét. A szérum albumin koncentrdcidjat a vizeletben
egyszeri radidlis (sugariranyu) immundiffuzids mdédszerrel mér-
juk, nyul anti- (egér szérum albumin) antiszérumot hasznélva.
Csoportonként 10 egeret haszndlunk. A hatdanyag aktivitéséat az
anti-dezoxi-ribonukleinsav antitest termelés és a fehérjevizelés

szdzalékos gdtlasaval jellemezzUk.

2. VIZSGALT VEGYULET
1-Metil-2-ox0-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-

-metil-szulfinil-1,2-dihidro-kinolin

3. VIZSGALATI EREDMENY
Dozis (mg/kg) G & T 1 a s (%)
Anti-DNS antitest Fehérjevizelés
100 68" 100"

= Szignifikdnsan eltér a kontrollcsoporttdl, p < 0,01.

Bl6 melanoma metasztdzisok (&ttételek) gatlédsa

1. VIZSGALATI MODSZER

A kisérletet az alébbiakban példaképpen megadott kisér-
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leti Utemterv szerint végezzuk.

8 hetes, C57BL/6 toérzsbeli, ndstény egereknek a 0. na-
pon egér Bl6 melanoma sejteket (5 X 105 sejt) adunk be intra-
vénas injekcid formé&jéban.

A 16. napon az &llatokat ledlijiuk, és a tidejikben ta-
1ladlhatd rédkos sejttelepek szédmidt metszetvizsgdld mikroszkdp alatt
megszadmlaljuk.

A vizsgdlt vegylletet naponta egyszer, ordlisan adjuk

be.

A vizsgdlt vegylleteknek a daganatra kifejtett hatését
a sejttelepek szamanak a kontrollhoz viszonyitott értékével jel-
lemezzik.

A kisérleti Utemtervet az 1. &bran mutatjuk be.

2. VIZSGALT VEGYULET
1-Metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-me-

til-tio-1,2-dihidro-kinolin

3. VIZSGALATI EREDMENY
Dézis (mg/kg) Gatléas (%)
10 34"
100 63

= Szignifikdnsan kiUlénbdzik a kontrollcsoporttdl,
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p < 0,01.

Gydégydszati célokra a jelen taldlmédny szerinti (I)
dltalanos képletd vegyuleteket és gyogyaszatilag elfogadhatd
séikat a szokésos, onmagdban ismert gydgydszati készitmények
formajaban alkalmazzuk, amely készitményekben a hatdanyag vala-
mely szokdsos, énmagdban ismert, gydgyédszatilag elfogadhatd
viv8anyag, példdul egy szerves vagy szervetlen, szilard vagy
cseppfolyds halmaz&llapotu, or&lis, parenterdlis vagy kulséle-
ges adagolésra alkalmas téltB8anyag kiséretében van jelen. Egy
ilyen gyégyészati készitményt elkészithetink szilard forméban,
ilyenek példdul a granulé&tum, kapszula, tabletta, drazsé é€s a
kup, vagy a készitmény lehet cseppfolyds halmazdllapotu is, mint
példaul egy oldat, injekcids szuszpenzid vagy emulzid, szajon at
beadandd oldat, szemcsepp és mas, hasonldk. Szlkség esetén e
készitmények tartalmazhatnak segédanyagokat is, igy példaul sta-
bilizdldszereket, nedvesitdszereket, emulgedldszereket, puffer-
-anyagokat vagy barmely mé&s, szokdsosan alkalmazott adalék-
anyagot.

A hatdanyagot altaldban 0,01 mg/kg és 500 mg/kg kozdtti
dézisegységben alkalmazzuk, eldnydsen naponta 1 - 4 alkalommal,
0,01 mg/kg és 10 mg/kg kézotti mennyiségben. A fenti dézist néd-
velhetjuk vagy csdkkenthetjuk, azonban a beteg életkoratdl,
testtomegétdl és &llapotédtdl, tovadbba az adagolds médjatdl fug-
géen.

El86nyds (I) &ltalédnos képletd vegyuletek azok, ame-
lyekben

r1l jelentése roévidszénldancl alkilcsoport vagy adott eset-
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ben egy vagy tébb alkalmas csoporttal helyettesitett
fenilcsoport (még eldnydsebben adott esetben halogén-
atommal helyettesitett fenilcsoport; legeldnydsebben
fenilcsoport vagy halogén-fenil-csoport),

jelentése hidroxilcsoport, védett hidroxilcsoport (még
eldnydsebben aciloxicsoport), roévidszénlancu alkoxi-
csoport, halogénatom, aminocsoport, roévidszénlancu
alkil-amino-csoport, védett aminocsoport (még eldnyd-
sebben acil-amino-csoport), merkaptocsoport vagy vé-
dett merkaptocsoport (még elénydsebben acil-tio-cso-
port; és legeldnydsebben roévidszénlancu alkanoil-tio-
-csoport),

jelentése hidrogénatom, roévidszénlancu alkilcsoport,
rovidszénldnci alkoxicsoporttal helyettesitett
révidszénlanci alkilcsoport vagy arilcsoporttal he-
lyettesitett révidszénlanci alkilcsoport (még eldnyd-
sebben fenilcsoporttal helyettesitett révidszénlancu
alkilcsoport; és legeldnydsebben benzilcsoport),
jelentése hidrogénatom, vagy pedig

egylttesen révidszénlancu alkiléncsoportot képez,
jelentése acilcsoport (még eldnydsebben adott esetben
egy vagy két alkalmas csoporttal, példaul révidszén-
lancu alkilcsoporttal helyettesitett karbamoilcsoport);
adott esetben 1-3 (még eldnydsebben 1-2) alkalmas cso-
porttal, példaul roévidszénléncl alkilcsoporttal, halo-
génatommal, révidszénldncu alkoxicsoporttal, révidszeén-

lancu alkil-tio-csoporttal, acilcsoporttal, di(révid-
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szénléancu alkil)-amino-csoporttal, cianocsoporttal,
egy, két vagy hdrom halogénatommal helyettesitett
révidszénléncu alkilcsoporttal, egy, két vagy harom
halogénatommal helyettesitett roévidszénléncu alkoxi-
csoporttal, karboxilcsoporttal, védett karboxilcso-
porttal, nitrocsoporttal, aminocsoporttal és/vagy acil-
-amino-csoporttal helyettesitett fenilcsoport; adott
esetben roévidszénldncl alkilcsoporttal helyettesitett
heterociklusos csoport; fenilcsoporttal helyettesitett
révidszénldnci alkilcsoport; roévidszénlancu cikloal-
kilcsoport vagy (a) altaldnos képletd csoport, ahol
A jelentése révidszénldnci alkiléncsoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
ddul roévidszénlédncy alkilcsoporttal és/vagy arilcso-
porttal helyettesitett tiokarbamoilcsoport;
révidszénlénci alkoxi-karbonil-csoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
ddul roévidszénléncu alkilcsoporttal és/vagy arilcso-
porttal helyettesitett amino-szulfonil-csoport;
aroilcsoport; arilcsoporttal helyettesitett
révidszénlancu cikloalkil-karbonil-csoport;
arilcsoporttal helyettesitett rdévidszénléncu alkil-
-szulfonil-csoport; vagy egy heterociklusos karbon-
savbdl leszarmaztathatd acilcsoport;
legeldnybsebben adott esetben egy vagy két alkalmas
csoporttal, példaul roévidszénléncl alkilcsoporttal,

fenilcsoporttal, egy vagy két roévidszénlancu alkil-
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csoportot viselS fenilcsoporttal, egy vagy két halo-
génatomot viseld fenilcsoporttal, révidszénléancua
alkoxi-fenil-csoporttal, rovidszénléncu alkil-tio-
-fenil-csoporttal, réovidszénlancu alkanoil-fenil-
-csoporttal, di(rdévidszénlancu alkil) -amino-fenil-
-csoporttal, ciano-fenil-csoporttal, hé&rom halogén-
atomot viseld révidszénlancu alkil-fenil-csoporttal,
harom halogénatomot viseld roévidszénlénci alkoxi-
-fenil-csoporttal, karboxi-fenil-csoporttal,
réovidszénlanci alkoxi-karbonil-fenil-csoporttal,
nitro-fenil-csoporttal, amino-fenil-csoporttal,
révidszénlancu alkanoil-amino-fenil-csoporttal,
piridilcsoporttal, roévidszénlancu alkil-pirazolil-
-csoporttal, pirrolilcsoporttal, tiazolilcsoporttal,
tiadiazolilcsoporttal, benzodioxolilcsoporttal, fe-
nilcsoportot viseld roévidszénléancu alkilcsoporttal,
révidszénlanci cikloalkilcsoporttal és/vagy indanil-
csoporttal helyettesitett karbamoilcsoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
daul rovidszénldancu alkilcsoporttal és/vagy fenil-
csoporttal helyettesitett tiokarbamoilcsoport;
rédvidszénlanci alkoxi-karbonil-csoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
daul roévidszénléncu alkilcsoporttal és/vagy fenilcso-
porttal helyettesitett amino-szulfonil-csoport;
benzoilcsoport; fenilcsoporttal helyettesitett

révidszénlanci cikloalkil-karbonil-csoport; fenil-
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csoporttal helyettesitett révidszénléancu alkil-szul-
fonil-csoport; indolinil-karbonil-csoport, dihidro-
-benzoxazinil-karbonil-csoport; vagy dihidro-benzo-
tiazinil-karbonil-csoport/:

karboxilcsoport;

arilcsoporttal helyettesitett rovidszénlanci alkil-
-szulfinil-csoport (még elénybsebben fenilcsoporttal
helyettesitett révidszénlancd alkil-szulfinil-cso-
port; és legeldnybsebben penzil-szulfinil-csoport);
arilcsoporttal helyettesitett rovidszénlancu alkil-
-tio-csoport (még elénydsebben fenilcsoporttal
helyettesitett révidszénlénci alkil-tio-csoport; és
legelénydsebben benzil-tio-csoport): cianocsoport;
adott esetben egy vagy toébb alkalmas csoporttal
helyettesitett heterociklusos csoport /meég elényd-
sebben telitetlen, 3-8-tagu (még eldnydsebben 5-

vagy 6-tagu), 1-4 nitrogénatomot tartalmazd, mono-
ciklusos heterociklusos csoport, amely adott esetben
arilcsoporttal helyettesitett lehet,

telitetlen, 3-8-tagu (még elénydsebben 5- vagy 6-tagu),
1-2 oxigénatomot és 1-3 nitrogénatomot tartalmazd,
monociklusos heterociklusos csoport, amely adott eset-
pen arilcsoporttal helyettesitett lehet, vagy
telitetlen, kondenz&lt, 1-4 nitrogénatomot tartalmazd
heterociklusos csoport, amely adott esetben rovid-
szénlancu alkilcsoporttal helyettesitett lehet;

és legeldnydsebben imidazolinilcsoport, fenil-imida-
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zolinil-csoport, tetrazolilcsoport, fenil-tetrazolil-
-csoport, oxadiazolilcsoport, fenil-oxadiazolil-
-csoport, benzimidazolilcsoport, révidszénléancu al-

kil-benzimidazolil-csoport, kinolilcsoport vagy 1zo-

kinolilcsoport/,
Z jelentése oxigénatom vagy kénatom, €s
n jelentése 0, 1 vagy 2.

A jelen taldlmany szerinti vegyluleteket és a Jjelen ta-
141mény szerinti eljarast az alédbbiakban - a taldlmany oltalmi

kérének szlkitése nélkul - példédkkal szemléltetjuk.

1. példa

13 g 6—metil—tio—2H—3,l—benzoxazin-2,4(lH)-dion 130 ml
N,N-dimetil-acetamiddal készilt oldatéhoz lassan hozz&adagolunk
2,74 g natrium-hidridet (60 %$-os, &svanyi olajat tartalmazd ké-
szitmény), majd az elegyet 1 4ran &t szobahdémérsékleten keverjuk.
Ezutan hozzdadunk 4,26 ml metil-jodidot, és a reakcidelegyet
3 6réan at szobahdémérsékleten keverjuk. Ezt kovetden 650 ml jeges
vizre 6ntjlik, a csapadekot kiszurjuk, vizzel mossuk, és megsza-
ritjuk. Ily médon sdrgaszinli, kristalyos anyag form&jéban 12,8 g
l—metil—6—metil—tio—2H-3,l—benzoxazin—2,4(1H)—diont kapunk,
op.: 183 - 191°C.
IR-spektrum (nujol): 1770, 1720, 1610, 1530 em™ 1.

1y-NMR-spektrum (DMSO-dg) . delta: 2.54 (3H, s), 3.45 (3H. s) .



7.3-7.8 (3H, m).

2. példa
25 g N-metil-N-fenil-metdn-szulfonamid 250 ml tetra-

hidrofurédnnal készult oldatdhoz hozzacsepegtetink 89 ml 1,6
mélos, hexdnos n-butil-litium-oldatot, és ekdzben a reakcidelegy
ndmérsékletét 20°C alatt tartjuk. Utana hozzacsepegtetjik 8,2 ml
dietil-karbondt 40 ml tetrahidrofurénnal készult oldatéat, és
ekdzben a reakcidelegy hémérsékletét -30°C alatt tartjuk. Ezutén
hagyjuk az elegyet szobahémérsékletre melegedni, és az olddészert
csdkkentett nyomdson ledesztilldljuk. A maradékhoz vizet adunk,
a kapott oldatot megsavanyitjuk, és kloroformmal kirdzzuk. Az
olddészert ledesztillalva 30 g olajat kapunk, amelyet egy 200 g
szilikagéllel tdé6ltdtt oszlopon kromatografdlva tisztitunk, elu-
ensként toluolt hasznalunk. Ily médon sargaszini olaj formdjéban
12,5 g (N-metil-N—fenil—amino)—szulfonil—ecetsav-etil-észtert
kapunk.
IR-spektrum (film): 1740, 1600, 1495, 1355 cm L.
1H-NMR-spektrum (CDClsy), delta: 1.31 (3H, t, J=7.1Hz), 3.41

(3H, s), 3.94 (2H, s), 4.25 (2, g, J=7.1Hz),

7.1-7.6 (5H, m).

Témegspektrum (m/z): 257 (M7).

3. példa
Az alabbi vegylileteket az 1. példaban leirthoz hasonléd

médon eljarva allitjuk elS.
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1) 6-Etil-tio-1-metil-2H-3, 1-benzoxazin-2,4(1H)-dion

Op.: 143 - 150°cC.

IR-spektrum (nujol): 1785, 1730, 1610, 1590 cm L.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.23 (3H, t, J=7.3Hz), 2.99
(2H, q, J=7.3Hz), 3.45 (3H, s), 7.41 (1H, 4,
J=9.0Hz), 7.7-7.9 (2H, m).

Témegspektrum (m/z): 237 (M*).

2) 1-Metil-6- (neopentil-tio)-2H-3,1-benzoxazin-2,4 (1H)-dion

Op.: 128 - 131°cC.

IR-spektrum (nujol): 1780, 1765, 1735, 1610, 1580 cm™ L.
l4-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.00 (9H, s), 2.98
(2H, s), 3.45 (3H, s), 7.3-7.9 (3H, m).
Témegspektrum (m/z): 279 (M7).
3) 1-Etil-6-metil-tio-2H-3,1-benzoxazin-2,4(1H) -dion
Op.: 135 - 145°C.
IR-spektrum (nujol): 1780, 1720, 1605, 1580 cm L.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.22 (3H, t, J=7.lHz), 2.54
(3H, s), 4.08 (2H, q, J=7.1Hz), 7.4-7.8 (3H, m).
4) 1-Benzil-6-metil-tio-2H-3, 1-benzoxazin-2,4 (1H) -dion
Op.: 169 - 171°cC.
IR-spektrum (nujol): 1780, 1720, 1620, 1580 cm L.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 5.28 (2H, s),
7.1-7.8 (8H, m).
Témegspektrum (m/z): 299 (MT).
5) 1-Metoxi-metil-6-metil-tio-2H-3,1l-benzoxazin-2,4 (1H)-dion

Op.: 122 - 126°C.
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IR-spektrum (nujol): 1780, 1760, 1725, 1605, 1585 cm'l.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.54 (3H, s), 3.36 (3H, s),
5.43 (2H, s), 7.3-7.8 (3H, m).

6) 6-Metil-tio-1-propil-2H-3, l-benzoxazin-2,4 (1H) -dion

Op.: 126 - 131°C.

IR-spektrum (nujol): 1775, 1730, 1605, 1580 cm 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 0.95 (3H, t, J=7.3Hz), 1.64
(2H, szextett, J=7.3Hz), 2.54 (3H, s), 3.95 (2H,
t, J=7.3Hz), 7.46 (1H, 4, J=8.9Hz), 7.7-7.8
(2H, m).

7) 1-Metil-6-fenil-tio-2H-3,1-benzoxazin-2,4(1H)-dion

Op.: 118 - 121°C.

TR-spektrum (nujol): 1790, 1770, 1735, 1610 cm 1.

14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 3.45 (3H, s), 7.3-7.5 (6H, m),
7.7-7.9 (2H, m).

Témegspektrum (m/z): 285 (MT).

8) 6- (4-Fluor-fenil-tio)-1-metil-2H-3,1-benzoxazin-2,4(1H) -

-dion

Op.: 131 - 133°C.

IR-spektrum (nujol): 1780, 1745, 1715, 1610, 1585 cm 1.

14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 3.45 (3H, s), 7.2-7.9 (7H, m).

Témegspektrum (m/z): 303 (M™).

4. példa
4 g S-merkapto-2-nitro-benzoesav és 2,76 g kalium-kar-
bondt 40 ml 2-metoxi-etanollal készult elegyét 10 percig kever-

juk, utdna hozz&adunk 6,3 g neopentil-tozildtot, és a reakcid-
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elegyet 1,5 6réan &t forraljuk. Ezt koévetSen az olddszert le-
desztilldljuk, a maradékot feloldjuk vizben, az oldatot diizo-
propil-éterrel mossuk, majd sésavval megsavanyitjuk, és diklér-
-metdnnal kirdzzuk. A szerves részrdl az olddészert ledesztil-
lalva sdrgaszini, szilard anyag form&jéban 5,2 g 5-(neopentil-
-tio)-2-nitro-benzoesavat kapunk, op.: 145 - 198°C.

IR-spektrum (nujol): 1715, 1605, 1570, 1515 cm” L.
14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.03 (9H, s), 3.10 (2H, s),

7.5-8.1 (3H, m).

Témegspektrum (m/z): 269 (M1).

5. példa
1) 4,8 g 5-(neopentil-tio)-2-nitro-benzoesav, 0,86 g nat-
rium-hidroxid, 0,29 g vas(III)-klorid, 0,2 g csontszén és 2 ml
izopropil-alkohol 34 ml vizzel készilt elegyéhez 75°C hémérsék-
leten hozzé&adunk 2,1 ml hidrazin-hidratot. Az elegyet 90 percig
75 - 80°C hémérsékleten keverjiuk, majd egy celitbdl készllt
szurdrétegen Atszurjuk. A szlUrletet lehltjik, és pH = 4,6-ra
savanyitjuk. A kivalt csapadékot kisziirjuik, vizzel mossuk, és
megszaritjuk. Ily médon sdrgaszinl, szildrd anyag formdajéban
2,7 g 5-(neopentil-tio)-antranilsavat kapunk, op.: 115 - 122°cC.
IR-spektrum (nujol): 3550, 3430, 1680, 1620, 1580, 1560 cm™ 1,
1y NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 0.95 (9H, s), 2.73 (2H, s),
6.72 (1H, 4, J=8.6Hz), 7.30 (1K, d4dd, J=8.6,
2.1Hz), 7.75 (1H, d, J=2.1Hz), 8.71 (2H, br s).

Témegspektrum (m/z): 239 (MT).



Az alébbi vegylletet az 5. példa 1) pontjdban leirt-
hoz hasonld médon eljédrva allitjuk eld.
2) 5-(4-Fluor-fenil-tio) -antranilsav
Op.: 184 - 186°C.
IR-spektrum (nujol): 3520, 3400, 1680, 1610, 1580, 1550 cm™ L.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 6.8-7.4 (6H, m), 7.86 (1H, @,
J=2.2Hz), 8.8 (1H, br s).

Téomegspektrum (m/z): 263 (MY .

6. példa
3,5 g 5-(etil-tio)-antranilsav, 1,42 g nétrium-hidroxid

és 8,9 g szarazjég 89 ml vizzel készilt elegyébe szobahémérsékle-
ten, 10 percen &t 1,62 ml klér-hangyasav- (trikldér-metil) -
-észterbdl és 0,2 g aktivszénbdl készitett foszgént vezetink.
Utdna az elegyet 2 Oran at keverjik, majd a kivalt csapadékot
kiszurjuk, vizzel mossuk, és levegdn megszaritjuk. Ily mdédon
zdldessdrga szinl, kristadlyos anvag formajdban 2,9 g 6-etil-tio-
-2H-3,1-benzoxazin-2,4 (1H) -diont kapunk, op.: > 300°C.
IR-spektrum (nujol): 3150, 3080, 1780, 1740, 1715, 1620 cm™ L.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.22 (3H, t, J=7.3Hz), 2.99

(2H, g, J=7.3Hz), 7.12 (1H, 4, J=8.4Hz),

7.6-7.8 (2H, m), 11.8 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 233 (MY).

7. példa

1) 5,8 g 5-(neopentil-tio)-antranilsav és 11,6 ml kldér-
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-hangyasav-etil-észter 58 ml xilollal készllt elegyét 24 Oran at
forraljuk, majd lehutjik. A kivadlt csapadékot kiszlrjuk, és di-
etil-éterrel mossuk. Ily médon sziurkeszinii, porszerl anyag forméa-
jédban 1,9 g 6- (neopentil-tio)-2H-3,1-benzoxazin-2,4(1H)-diont
kapunk, op.: 221 - 225°C.
IR-spektrum (nujol): 3250, 1790, 1765, 1700, 1615 cm™ 1.
l4-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 0.99 (9H, s), 2.95 (2H, s),
7.0-7.8 (3H, m), 11.7 (1H, s).

Tdédmegspektrum (m/z): 265 (M+).

Az aldbbi vegylileteket a 7. példa 1) pontjdban leirt-

hoz hasonld médon eljarva &llitjuk eld.

2) 6-Fenil-tio-2H-3,1-benzoxazin-2,4(1H)-dion

Op.: 135 - 138°C.

IR-spektrum (nujol): 3250, 1790, 1765, 1700, 1615 cm’l.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 7.1-7.5 (6H, m), 7.7-7.8
(2H, m), 11.88 (1lH, s).

Tdédmegspektrum (m/z): 271 (M+), 227.

3) 6- (4-Fluor-fenil-tio) -2H-3, l-benzoxazin-2,4 (1H)-dion

Op.: 237 - 240°cC.

TR-spektrum (nujol): 3250, 3180, 1790, 1760, 1695, 1615,
1585 cm™ 1.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 7.1-7.8 (7H, m), 11.85 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 289 (M%), 245.

8. példa
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1) 2,25 g 2-(metil-amino)-5-(metil-tio) -benzoesav-etil-
-észter, 1,9 g benzoil-ecetsav, 2,7 g l-etil-3-(3-dimetil-amino-
-propil) -karbodiimid-hidroklorid és 10 mg 4-dimetil-amino-piridin
50 ml diklér-metdnnal készult elegyét éjszakan At szobahdmérsék-
leten keverjuk. Uté&na az oldatot telitett ndtrium-klorid-oldattal
mossuk, megszaritjuk, és az oldészert csdkkentett nyomason le-
desztilldljuk. A 4,2 g maradékot egy 70 g szilikagéllel toéltdtt
oszlopon kromatografdlva tisztitjuk, eluensként etil-acetat és
n-hexdn 1 : 3 aranyu elegyét haszndljuk. Ily mdédon sargaszinu
olaj forméjéban 2,9 g 2-/N-metil-N-(2-benzoil-acetil)-amino/-5-
- (metil-tio)-benzoesav-etil-észtert kapunk.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.17 ((3H, t, J=7Hz),

2.58 (3H, s), 3.22 (3H, s), 4.24 (2H, q, J=7Hz),

5.18 (14, s), 7.3-8.1 (8H, m), 15.1 (1H, s).

Az aldbbi vegylleteket a 8. példa 1) pontjdban leirt-

hoz hasonld médon eljdrva &llitjuk eld.

2) 2-//2- (N-Fenil-N-metil-karbamoil) -acetil/-amino/-5- (metil-
-tio) -benzoesav-etil-észter
Op.: 115 - 117°cC.
IR-spektrum (nujol): 1705, 1680, 1660, 1595, 1495 cm™ 1,
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.32 (3H, t, J=7.1Hz),

2.49 (3H, s), 3.21 (3H, s), 3.27 (2H, s), 4.31

(2H, g, J=7.1Hz), 7.3-8.2 (8H, m), 10.6 (1H, s).

3) 2-/N-Metil-N-/3-ox0-3-(1l-fenil-ciklopropil) -propionil/-
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-amino/-5- (metil-tio)-benzoesav-etil-észter
IR-spektrum (film): 1725, 1705, 1660, 1615, 1490 cm"l.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.1-1.2 (2H, m), 1.27 (3H, t,
J=7.1Hz), 1.5-1.6 (2H, m), 2.55 (3H, s), 3.10
(3H, s), 4.26 (2H, g, J=7.1Hz), 6.73
(1H, 4, J=8.3Hz), 7.1-7.4 (6H, m), 7.74
(1H, d, J=2.3Hz).

Témegspektrum (m/z): 411 (MV).

9. példa

6,5 g 4-fluor-tiofenol és 10,1 g 5-kl16r-2-nitro-ben-
zoesav 30 ml metanollal készult elegyéhez nitrogén atmoszféra-
ban hozzaadjuk 7,3 g k&lium-hidroxid 40 ml metanollal és 3 ml
vizzel készlilt oldatat. Az elegyet 6 6ran &t forraljuk, majd
lehutjtk, és 350 ml vizre o6ntjuk. A kapott oldatot megsavanyit-
juk, a kivalt csapadékot kiszlrjuk, és vizzel mossuk. A termé-
ket etanol és viz elegyébdl kétszer atkristélyositva fehér-
szini, porszerU anyag formdjédban 10 g 5- (4-fluor-fenil-tio) -2-
-nitro-benzoesavat kapunk, op.: 150 - 153°C.
IR-spektrum (nujol): 1710, 1590, 1570, 1535 cm” L.
1y-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 7.3-7.8 (6H, m), 7.95 (lH,

d, J=8.6Hz), 14.0 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 293 (M7).

10. példa
5 g l-acetil-1-fenil-ciklopropén és 18,8 ml dietil-

_karbonat 62 ml tetrahidrofurdnnal készult oldatdhoz hozzdadunk
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1,5 g natrium-hidridet. Az elegyet 1 érén &t forraljuk, majd le-
hutjik, és telitett, vizes amménium-klorid-oldattal higitjuk. A
kapott elegyet dietil-éterrel kirdzzuk, a szerves részt teli-
tett natrium-klorid-oldattal mossuk, megszaritjuk, és az o©ldo-
szert ledesztilldljuk. A maradékot (7,7 g) egy 230 g szilika-
géllel tdltdtt oszlopon kromatografdlva tisztitjuk, eluensként
dietil-éter és hexd&n 3 : 20 ardnyu elegyét haszndljuk. Ily mé-
don vildgos-narancssarga szinl olaj formdjédban 5 g 3-oxo-3-(1l-

-fenil-1l-ciklopropil) -propionsav-etil-észtert kapunk.

IR-spektrum (£ilm): 1745, 1700, 1605, 1500 cm™ 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.1-1.3 (5H, m), 1.6-1.8
(2H, m), 3.34 (2H, s), 4.10 (2H, g, J=7.1Hz),
7.3-7.5 (5H, m).

Témegspektrum (m/z): 232 (M*).

11. példa

4,9 g 3-oxo-3-(1-fenil-1-ciklopropil)-propionsav-etil-
-észter és 21 ml 1 normdl, vizes natrium-hidroxid-oldat elegyét
éjszakdn At szobahdmérsékleten keverjuk. A kapott oldatot die-
til-éterrel mossuk, majd sdésavval megsavanyitjuk, és dikldér-me-
tdnnal kirdzzuk. A diklér-meténos részt megszdaritjuk, és az
olddészert ledesztilldljuk. A maradékot hutészekrényben tartva
fehérszinl, porszerU anyag formajéban 3,9 g 3-oxo-3-(1l-fenil-1-
-ciklopropil) -propionsavat kapunk, op.: 50 - 55°C.
IR-spektrum (film): 1745, 1710, 1605, 1500 cm 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.3-1.4 (2H, m), 1.7-1.8
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(2H, m), 3.39 (2H, s), 7.37 (5H, s).

Témegspektrum (m/z): 204.

12. példa
1) 16,8 g 3-(N-metil-N-fenil-amino)-3-oxo-propionsav-

-etil-észter 48 ml N,N-dimetil-acetamiddal készilt oldaté&hoz
lassan hozzdadunk 3,03 g 60 %$-os ndtrium-hidridet, és az elegyet
30 percig szobahSmérsékleten kKeverjuk. Utdna 80°C hémérsékleten
hozzé&csepegtetjilk 16 g 1l-metil-6-metil-tio-2H-3,1l-benzoxazin-
-2,4(1H) -dion 160 ml N,N-dimetil-acetamiddal készilt cldatdt. Ezt
kdévetd8en a reakcidelegyet 5 6rdn &t 120°C hémérsékleten kever-
jik. Utdna az elegyet 1 1 jeges vizre éntjuk, és 7 ml témény sbé-
savval semlegesitjik. A kivalt csapadékot kiszurjuk, vizzel mos-
suk, és feloldjuk 250 ml kloroformban. Az oldatot megszurjuk, és
a szurletr8l az olddszert ledesztilldljuk. A maradékot etanolban
melegitjik, majd az elegyet lehitjuk. Ily médon vilégosbarna
szinll, kristdlyos anyag forméjdban 13,4 g l-metil-2-oxo-3-(N-me-
til-N-fenil-karbamoil) -4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolint
kapunk, op.: 200 - 202°C (bomlik).
IR-spektrum (nujol): 1650, 1635, 1615, 1590, 1565, 1500 cm™ L.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.49 (3H, s), 3.29 (3H, s),
3.42 (3H, s), 7.0-7.8 (8H, m), 11.3 (1H, s).
Témegspektrum (m/z): 354 (m*) .
Analizis a C19H1gN7035S képlet alapjéan:
szamitott: C: 64,39, H: 5,12, N: 7,91;

taldlt: C: 64,54, H: 5,07, N: 7,69.
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Az alabbi vegylleteket a 12. példa 1) pontjéban leirt-

hoz hasonld® médon eljdrva &llitjuk eléd.

2) 1-Metil-2-ox0-3-(N-metil-N-fenil-amino-szulfonil)-4-hidroxi-

-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 154 - 156°C.

IR-spektrum (nujol): 1635, 1560 cm 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.51 (3H, s),
3.60 (3H, s), 7.2-7.8 (8H, m).

Témegspektrum (m/z): 390 (M%1).

Analizis a C18H18N20432 képlet alapjén:

szamitott: C: 55,37, H: 4,65, N: 7,18;
taldlt: C: 55,08, H: 4,59, N: 7,11.
3) 1-Metil-2-oxo-3-etoxi-karbonil-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-

-dihidro-kinolin
Op.: 114 - 115°cC.
IR-spektrum (nujol): 1660, 1630, 1565, 1490 cm 1.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.30 (3H, t, J=7.1Hz),
2.54 (3H, s), 3.51 (3H, s), 4.32 (2H, q, J=7.1Hz),
7.4-7.9 (3H, m).
Témegspektrum (m/z): 293 (MT).
4) 1-Metil-2-oxo-3-benzil-szulfonil-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-
~dihidro-kinolin
Op.: 157 - 159°cC.
IR-spektrum (nujol): 1645, 1575 cm™ L.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.63 (3H, s),

5.00 (2H, s), 7.32 (SH, s), 7.5-7.8 (3H, m).
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Témegspektrum (m/z): 375 (MY).

Analizis a C1gH17NO4S, képlet alapjan:

szamitott: C: 57,58, H: 4,56, N: 3,73, S: 17,08;
talalt: C: 57,40, H: 4,50, N: 3,69, S: 17,09.
13. példa

1,45 g 1-metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin 40 ml diklér-metannal
készllt, jeges furdSben lehltdétt oldatdhoz részletekben hozzé-
adunk 0,883 g 80 %-os m-kldér-perbenzoesavat. Az elegyet 1 6rén at
5°C hémérsékleten keverijuk, majd vizzel mossuk, vizmentes magné-
zium-szulfdton megszaritjuk, és az olddszert csdkkentett nyoma-
son ledesztill&ljuk. A maradékot acetonbdl kristdlyositva szin-
telen, kristdlyos anyvag formdjdban 1,5 g l-metil-2-oxo-3-(N-me-
til-N-fenil-karbamoil) -4-hidroxi-6-metil-szulfinil-1,2-dihidro-
-kinolint kapunk, op.: 218 - 219°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1635, 1595, 1500 cm I.

'H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.75 (3H, s), 3.30 (3H, s),
3.48 (3H, s), 7.0-8.2 (8H, m), 11.7 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 370 (MT).

Analizis a C19H18N204S.1/7H20 képlet alapjén:

szadmitott: C: 61,18, H: 4,94, N: 7,51;
taldlt: C: 60,95, H: 5,00, N: 7,24.
14. példa

2 g 1-metil-2-oxo-3-etoxi-karbonil-4-hidroxi-6-metil-

-tio-1,2-dihidro-kinolin és 0,94 ml indolin 10 ml piridinnel ké-
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szUlt elegyét 4 Srédn &t 100°C hémérsékleten keverjik. Utdna az
oldészert ledesztilldljuk, és a maradékot feloldjuk kloroformban.
A kapott oldatot megszUrjik, és a szlUrletr8l az olddszert csdk-
kentett nyomdson ledesztilldljuk. A maradékot etanolbdl kristéd-
lyositva vildgosbarna szinl, kristdlyos anyag formdjaban 2,1 g
l1-metil-2-oxo0-3-(1-indolinil-karbonil)-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-
~-dihidro-kinolint kapunk, op.: 220 - 222°C (bomlik).
IR-spektrum (nujol): 1655, 1625, 1605, 1580, 1560 cm™ 1,
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.55 (3H, s), 3.08 (2H, t,
J=8.3Hz), 3.59 (3H, s), 3.88 (2H, t, J=8.3Hz),
7.0-8.3 (7H, m), 11.5 (1H, s).
Témegspektrum (m/z): 366 (M%),

Analizis a CpypH1gNp03S.0,28H,0 képlet alapjan:

szdmitott: C: 64,66, H: 5,04, N: 7,54;
taldlt: C: 64,47, H: 4,92, N: 7,42.
15. példa

2,2 g 1-metil-2-0oxo-3-etoxi-karbonil-4-hidroxi-6-me-
til-tio-1,2-dihidro-kinolin és 1,7 ml brém-hidrogénsav 6 ml ecet-
savval készult elegyét 4 Orén &t 70°C hémérsékleten keverjuk.
Utdna az elegyet 5°C hémérsékletre hutjuk, a kivéalt csapadékot
kiszUrjuk, vizzel mossuk, és csokkentett nyomdson, 60°C hémér-
sékleten megszdritjuk. Ily mdédon halvédnysdrga szinl, kristdlyos
anyag formajdban 1,8 g l-metil-2-oxo-3-karboxi-4-hidroxi-6-me-
til-tio-1,2-dihidro-kinolint kapunk, op.: 162 - 163°C.
IR-spektrum (nujol): 1690, 1630, 1600, 1490 cm‘l.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.57 (3H, s), 3.67 (3H, s),
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7.6-7.9 (3H, m).
Témegspektrum (m/z): 265 (MY).
16. példa

2,99 g N-metil-4-fluor-anilin 18 ml toluollal készllt

oldatdhoz keverés kdézben hozzacsepegtetink 0,347 ml foszfor-tri-
kloridot. Az elegyet 30 percig szobahémérsékleten keverjuk, majd
a kapott oldathoz hozzdadunk 2,11 g l-metil-2-oxo-3-karboxi-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolint. A reakcidelegyet 2
O6ran at 100°C hémérsékleten melegitjuk, majd lehutjik. Ezutén
2 normdl ndtrium-hidroxid-oldattal kirdzzuk, a vizes részt sé-
savval megsavanvyitjuk, és kloroformmal kirdzzuk. A kloroformos
részt magnézium-szulfdton megszaritjuk, a szaritdszert kiszir-
jik, és az olddszert ledesztilldljuk. A maradékot acetonnal mos-
suk, és csokkentett nyoméson megszaritjuk. Ily mdédon vildgos-
barna szinl, kristdlyos anyag formadjédban 2,1 g l-metil-2-oxo-3-
-/N-(4-fluor-fenil) -N-metil-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2~
-dihidro-kinolint kapunk, op.: 201 - 203°C.
IR-spektrum (nujol): 1650, 1635, 1615, 1595, 1570, 1510 cm” 1.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.50 (3H, s), 3.28 (3H, s),

3.43 (3H, s), 7.0-7.8 (7, m), 11.4 (1H, s).
Témegspektrum (m/z): 372 (M*).

Analizis a CygH19FN503S képlet alapjéan:

szamitott: C: 61,27, H: 4,60, N: 7,52;
taldlt: C: 61,29, H: 4,50, N: 7,45.
17. példa

Az aldbbi vegylleteket a 12. példa 1) pontjédban leirt-
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hoz hasonld médon eljdrva &allitjuk eld.

1) 1-Metil-2-oxo-3-ciano-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-

~kinolin

Op.: 258 - 260°C.

IR-spektrum (nujol): 2240, 1620, 1585, 1550 cm L.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.53 (3H, s), 3.53 (3H, s),
7.4-8.0 (3H, m).

Témegspektrum (m/z): 246 (MY).

2) 1-Metil-2-0x0-3-(N-metil-N-fenil-amino-tiokarbonil) -4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 174 - 176°C.

IR-spektrum (nujol): 1620, 1570 cm™ 1,

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.48 (3H, s), 3.41 (3H, s),
3.74 (3H, s), 7.1-7.7 (8H, m), 10.9 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 370 (MT), 263.

Analizis a C19H18N20232 képlet alapjéan:

szamitott: C: 61,60, H: 4,90, N: 7,56, S: 17,31;
taldlt: C: 61,29, H: 4,87, N: 7,42, S: 17,009.
3) 1-Metil-2-0x0-3-(1-fenil-5-tetrazolil)-4-hidroxi-6-metil-

-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 263 - 265°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1630, 1605, 1590, 1560, 1515 cm'l.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg). delta: 2.53 (3H, s), 3.51 (3H, s),

7.52 (5H, s), 7.4-7.9 (3H, m).



.“ 0-0: 100: :voo

- 82 -

Témegspektrum (m/z): 365 (M‘), 337.

4) 1-Metil-2-oxo-3-(5-fenil-1,3,4-oxadiazol-2-il)-4-hidroxi-

-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 240 - 242°C.

IR-spektrum (nujol): 1660, 1640, 1580, 1535 cm 1.

ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.57 (3H, s), 3.79 (3H, s),
7.2-8.3 (8H, m).

Témegspektrum (m/z): 365 (M%).

5) 1-Metil-2-oxo0-3-(1l-metil-1H-benzimidazol-2-il)-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 198 - 204°cC.

IR-spektrum (nujol): 1605, 1575, 1530 cm™ 1.

l4-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.53 (3H, s),
3.79 (3H, s), 7.3-8.0 (7H, m).

Témegspektrum (m/z): 351 (MY).

6) 1-Metil-2-0x0-3-(1-fenil-imidazolin-2-il)-4-hidroxi-

-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 120 - 130°C.

IR-spektrum (nujol): 1590, 1560, 1525 cm 1.

ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.45 (3H, s), 3.27 (3H, s),
3.88 (2H, t, J=8.9Hz), 4.25 (2H, t, J=8.9Hz),
7.0-7.8 (8H, m), 10.4 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 365 (MY).
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7) 1-Metil-2-oxo0-3-(1-izokinolil)-4-hidroxi-6-metil-tio-

-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 136 - 140°cC.

IR-spektrum (nujol): 1645, 1620, 1610, 1585, 1565, 1515 cm™ 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.53 (3H, s), 3.56 (3H, s),
7.4-8.5 (9H, m).

Tomegspektrum (m/z): 347.

8) 1-Metil-2-0ox0-3-(2-kinolil)-4-hidroxi-6-metil-tio-

-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 225 - 227°C.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1610, 1570, 1505 cm 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.55 (3H, s), 3.60 (3H, s),
7.4-8.1 (74, m), 8.63 (1H, d, J=9.4Hz), 9.49
(1H, 4, J=9.4Hz).

Témegspektrum (m/z): 348 (MT).

9) 1-Metil-2-0ox0-3-/N-(2-metoxi-fenil)-N-metil-karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 178 - 180°cC.

IR-spektrum (nujol): 1610, 1570, 1490 cm_l.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.49 (3H, s), 3.21 (3H, s),
3.36 (3H, s), 3.71 (3H, s), 6.6-7.8 (7H, m),
11.0 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 384 (M), 247.

Analizis a CooHogN204S képlet alapjén:

szamitott: C: 62,48, H: 5,24, N: 7,29;
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talalt: C: 62,17, H: 5,29, N: 7,15.

10) 1-Metil-2-oxo-3-/N-(2-kl6r-fenil)-N-metil-karbamoil)-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 175 - 183°C.

IR-spektrum (nujol): 1630, 1620, 1585, 1570 cm l.

1g-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.50 (3H, s), 3.27 (3H, s),
3.38 (3H, s), 7.1-8.0 (7H, m), 11.3 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 388 (M), 247.

11) 1-Metil-2-oxo-3-/N-metil-N-(2-metil-fenil)-karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 188 - 194°C.

IR-spektrum (nujol): 1635, 1620, 1595, 1575, 1495 cm 1.

lH—NMR-spektrum (DMSO-dg) , delta: 2.34 (3H, s), 2.49 (3H, s),
3.20 (3H, s), 3.38 (3H, s), 6.9-8.0 (7H, m).

Témegspektrum (m/z): 368 (M*), 247.

Analizis a CygHygN,03S képlet alapjan:

szadmitott: C: 65,20, H: 5,47, N: 7,60;

taldlt: C: 65,75, H: 5,79, N: 7,30.

12) 1-Metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-
-hidroxi-6-etil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 140 - 148°cC.

IR-spektrum (nujol): 1650, 1610, 1585, 1560, cm™ L.
14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.19 (3H, t, J=7.3Hz), 2.93

(2H, q, J=7.3Hz), 3.30 (3H, s), 3.43 (3H, s),
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7.1-7.8 (8H, m), 11.3 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 368 (MT), 261.

13) 1-Metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-

-hidroxi-6- (neopentil-tio)-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 121 - 123°cC.

IR-spektrum (nujol): 1655, 1630, 1610, 1585 cm I.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 0.98 (9H, s), 2.92 (2H,
3.29 (3H, s), 3.42 (3H, s), 7.1-7.9 (8H, m)
11.3 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 410 (M%).

14) 1-Etil-2-0x0-3-/N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 174 - 180°cC.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1620, 1580 cm I.

S).

L

l4-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.23 (3H, t, J=7Hz), 2.49

(3H, s), 3.29 (3H, s), 4.10 (2H, g, J=7Hz),
7.0-7.8 (8H, m), 11.3 (1H, s).
Témegspektrum (m/z): 368 (M').
Analizis a C,ypHygNp03S képlet alapjan:
szamitott: C: 65,20, H: 5,47, N: 7,60, S: 8,70;

taldlt: C: 65,52, H: 5,59, N: 7,34, S: 8,74.

15) 1-Benzil-2-o0oxo0-3- (N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 185 - 195°C.
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IR-spektrum (nujol): 1640, 1620, 1590, 1500 cm” L,
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.45 (3H, s), 3.33 (3H, s),
6.7-7.8 (13H, m), 11.5 (1H, s).

Tomegspektrum (m/z): 430 (m*) .
Analizis a CpgHyyN,03S képlet alapjéan:
szamitott: C: 65,20, H: 5,47, N: 7,60, S: 8,70;

taldlt: C: 65,52, H: 5,59, N: 7,34, S: 8,74.

16) 1-Metoxi-metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2~-dihidro-kinolin

Op.: 152 - 156°C.

IR-spektrum (nujol): 1645, 1605, 1580, 1560 cm L.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.49 (3H, s), 2.95 (3H, s),
3.30 (3H, s), 5.49 (2H, s), 7.0-7.8 (8H, m),
11.6 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 384 (M').

17) 1-Propil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 142 - 152°C.
IR-spektrum (nujol): 1640, 1630, 1605, 1580 em™ 1.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 0.76 (3H, t, J=7.1Hz), 1.3-1.6
(2H, m), 2.48 (3H, s), 3.29 (3H, s), 3.9-4.1
(2, m), 7.0-7.8 (8H, m), 11.3 (1H, s).
Témegspektrum (m/z): 382 (M1).
Analizis a CpqHpyN503S képlet alapjan:

szamitott: C: 65,95, H: 5,80, N: 7,32, S: 8,38;
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talalt: C: 66,07, H: 6,22, N: 7,08, S: 8,38.

18) 1-Metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-
-hidroxi-6-fenil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 110 - 115°cC.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 3.28 (3H, s), 3.44 (3H, s),

7.0-8.0 (13H, m).

19) 1-Metil-2-tioxo-3-etoxi-karbonil-4-hidroxi-6-metil-

-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 135 - 137°cC.

IR-spektrum (nujol): 1690, 1610, 1530 cm™ L.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.28 (3H, t, J=7.1Hz), 2.57
(3H, s), 4.17 (3H, s), 4.26 (2H, q, J=7.1Hz),

7.6-8.0 (3H, m).

20) 1-Metil-2-0ox0-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-

-hidroxi-6-(4-fluor-fenil-tio)-1,2-dihidro-kinolin

IR-spektrum (nujol): 1640, 1615, 1585, 1550, 1510 cm™i.

14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 3.26 (3H, s), 3.37 (3H, s),
7.0-7.6 (11H, m), 8.02 (1lH, br s).

Témegspektrum (m/z): 327.

18. példa
Az aldbbi vegylileteket a 13. példédban leirthoz ha-

sonld médon eljdrva Aallitjuk eld.
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1) 1-Metil-2-0x0-3- (N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-metoxi-6-
-metil-szulfinil-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 322 - 325°C (bomlik).
IR-spektrum (nujol): 1640, 1630, 1595, 1495 cm L.
lH-NMR—spektrum (DMSO—d6), delta: 2.74 (3H, s), 3.36 (3H, s),
3.53 (3H, s), 4.15 (3H, s), 7.1-8.4 (8H, m).

Tomegspektrum (m/z): 384 (M%) .

2) 1-Metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-hidroxi-6-
-fenil-szulfinil-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 216 - 223°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1640, 1600, 1590, 1495 cm'l.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 3.29 (3H, s), 3.42 (3H, s),
7.0-8.3 (13H, m), 11.7 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 432 (M%) .

Analizis a CpyqHpgNp04S képlet alapjan:

szamitott: C: 66,65, H: 4,66, N: 6,48;
talalt: C: 66,55, H: 4,67, N: 6,37.
19. példa

Az aldbbi vegylleteket a 14. példdban leirthoz ha-

sonléd médon eljéarva allitjuk eld.

1) 1-Metil-2-0oxo0-3- (N-benzil-N-metil-karbamoil)-4-hidroxi-6-
-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 186 - 188°cC.

IR-spektrum (nujol): 1645, 1635, 1605, 1575, 1500 cm—l.
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1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.54 (3H, s), 2.79 (3H, s),

3.58 (3H, s), 4.3-4.8 (2H, m), 7.2-8.0 (8H, m).
Témegspektrum (m/z): 368 (M'), 247.

Analizis a C20H20N203S képlet alapj-én:

szamitott: C: 65,19, H: 5,47, N: 7,60;
talalt: C: 65,52, H: 5,46, N: 7,52.
2) 1-Metil-2-oxo-3-/N-(2-tiazolil)-karbamoil/-4-hidroxi-6-

metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 264 - 267°C.

IR-spektrum (nujol): 1630, 1600, 1540 cm™1.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.58 (3H, s), 3.69 (3H, s),
7.4-8.0 (5H, m).

Tomegspektrum (m/z): 347 (M+), 247.

Analizis a Cqg5Hy3N303S, képlet alapjan:

szamitott: C: 51,86, H: 3,77, N: 12,10;

talalt: C: 51,39, H: 3,56, N: 11,85.

3) 1-Metil-2-0ox0-3- (N-ciklohexil-N-metil-karbamoil)-4-hidroxi-

-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 144 - 147°cC.

IR-spektrum (nujol): 1645, 1635, 1590, 1570, 1500 cm 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.0-1.8 (10H, m), 2.52 (3H, s),
2.78 (3H, s), 3.3-3.6 (1H, m), 3.54 (3H, s),
7.4-7.9 (3H, m).

Témegspektrum (m/z): 360 (MT), 247.

Analizis a CygHyyNpO3S képlet alapjan:
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szamitott: C: 63,30, H: 6,71, N: 7,77;

taldlt: C: 63,01, H: 6,85, N: 7,48.

4) 1-Metil-2-0ox0-3-/N-(2-piridil) -karbamoil/-4-hidroxi-6-

-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 212 - 213°C.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1630, 1600, 1570, 1550, 1530 cm_l.

1H-NMR-spektrum (DMsO-dg), delta: 2.57 (3H, s), 3.67 (3H, s),
7.1-8.5 (7H, m), 13.0 (1lH, br s).

Témegspektrum (m/z): 341 (M%), 247.

Analizis a Cq7HqgN3035 képlet alapjan:

szamitott: C: 59,81, H: 4,43, N: 12,31;

taldlt: C: 59,90, H: 4,34, N: 12,23.

5) 1-Metil-2-0ox0-3-(N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-
-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 176 ~ 178°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1650, 1600, 1590, 1565 cm 1.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.57 (3H, s), 3.67 (3H, s),
7.1-8.0 (8H, m), 12.7 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 340 (M%), 247.
Analizis a C;gH1gN,03S képlet alapjan:
szamitott: C: 63,51, H: 4,74, N: 8,23;

taldlt: C: 63,52, H: 4,57, N: 8,14.

6) 1-Metil-2-ox0-3-/N-(2-metil-fenil)-karbamoil/-4-hidroxi-6-

metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
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Op.: 159 - 160°C.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1625, 1590, 1565 cm'l.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.37 (3H, s), 2.57 (3H, s),
3.67 (3H, s), 7.1-8.2 (7H, m), 12.6 (1lH, s).

Témegspektrum (m/z): 354 (M%), 247.

Analizis a Cq9HqgNy03S képlet alapjén:

szamitott: C: 64,39, H: 5,12, N: 7,91;

taldlt: C: 64,06, H: 4,97, N: 7,83.

7) 1-Metil-2-0ox0-3-/N-(2-k1lér-fenil)-karbamoil/-4-hidroxi-6-

metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 189 - 190°cC.

IR-spektrum (nujol): 1660, 1640, 1590, 1580, 1555 cm™ L.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.57 (3H, s), 3.67 (3H, s),
7.1-8.4 (7H, m), 13.1 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 374 (MT), 247.

Analizis a C18H15N2Clo3s képlet alapjéan:

szémitott: C: 57,67, H: 4,03, N: 7,48;

talalt: C: 57,68, H: 3,76, N: 7,38.

8) 1-Metil-2-0oxo-3-/N-(2,6-diklér-fenil) -karbamoil/-4-hidroxi-

-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 198 - 200°cC.

IR-spektrum (nujol): 1645, 1635, 1600, 1565, 1520 cm_l.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.57 (3H, s), 3.69 (3H, s),
7.4-8.0 (6H, m), 12.2 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 408 (M%), 247.
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9) 1-Metil-2-0oxo0-3-/N-(2,6-dimetil-fenil) -karbamoil/-4-hidroxi-
-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 215 - 216°C.
IR-spektrum (nujol): 1640, 1600, 1580, 1555 cm_l.
14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.21 (6H, s), 2.57 (3H, s),
3.68 (3H, s), 7.16 (3H, s), 7.6-7.9 (3H, m),
11.9 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 368 (M*), 247.

10) 4-0xo-5-(1-indolinil-karbonil)-6-hidroxi-8-metil-tio-

1,2-dihidro-4H-pirrolo/3,2,1-ij/kinolin

Op.: 246 - 249°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1655, 1610, 1550, 1495 cm .

l4-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.52 (3H, s), 3.08 (2H, t,
(J=8Hz), 3.37 (2H, t, J=8Hz), 3.89 (2H, t,
J=8Hz), 4.27 (2H, t, J=8Hz), 6.9-8.2 (6H, m),
11.3 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 378 (M) .

20. példa
Az aldbbi vegylileteket a 15. példdban leirthoz ha-

sonld médon eljarva &llitjuk eld.

1) 4-0x0-5-karboxi-6-hidroxi-8-metil-tio-1,2-dihidro-4H-pir-
rolo/3,2,1-ij/kinolin

Op.: 270 - 278°C (bomlik).



99 eueV G940 v
. ..

. . -
.o ve es  sae

- 93 -
IR-spektrum (nujol): 1680, 1630, 1600 cm 1.

Témegspektrum (m/z): 277 (MT), 259.

2) 1-Metil-2-tioxo-3-karboxi-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-

-kinolin

Op.: 139 - 148°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1680, 1610, 1550 cm 1.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.60 (3H, s), 4.19 (3H, s),
7.6-8.0 (3H, m).

Tomegspektrum (m/z): 281 (M*).

21. példa
Az aldbbi vegyileteket a 16. példédban leirthoz ha-

sonld médon eljdrva allitjuk eld.

1) 1-Metil-2-oxo-3-/N- (4-metoxi-fenil)-N-metil-karbamoil/-

-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 171 - 173°C (bomlik).

TR-spektrum (nujol): 1640, 1620, 1590, 1560, 1510 cm™l.

lg-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.49 (3H, s), 3.25 (3H, s).
3.43 (3H, s), 3.62 (3H, s), 6.75 (2H, 4,
J=8.8Hz), 7.21 (2H, 4, J=8.8Hz), 7.3-7.8 (3H, m),
11.2 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 247.

Analizis a CygHogNp04S képlet alapjan:

szaémitott: C: 62,48, H: 5,24, N: 7,29;

talalt: C: 62,54, H: 5,31, N: 7,20.
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2) 1-Metil-2-oxo0-3- (N-etil-N-fenil-karbamoil) -4-hidroxi-

-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 204 - 205°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1645, 1605, 1580, 1560 cm™ 1.

ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.07 (3H, t, J=7.0Hz),
2.49 (3H, s), 3.41 (3H, s), 3.80 (2H, q,
J=7.0Hz), 7.1-7.8 (8H, m), 11.2 (1H, s).

Tomegspektrum (m/z): 247.

Analizis a CpgHpgN03S képlet alapjén:
szamitott: C: 65,19, H: 5,47, N: 7,60;

taldlt: C: 65,26, H: 5,59, N: 7,62.

3) 1-Metil-2-oxo-3-/N-(5-indanil)-N-metil-karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 136 - 140°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1650, 1630, 1595, 1565 cm L.

l4-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.04 (2H, kvintett, J=7.3Hz),
2.55 (3H, s)., 2.84 (4H, t, J=7.3Hz), 3.36 (3H, s),
3.46 (3H, s), 6.9-8.0 (6H, m).

Témegspektrum (m/z): 247.

Analizis a CooH,oN503S képlet alapjan:

szamitott: C: 66,98, H: 5,62, N: 7,10;

taldlt: C: 66,56, H: 5,70, N: 6,81.

4) 1-Metil-2-0x0-3-/(3,4-dihidro-2H-1,4-benzotiazin-4-il) -
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-karbonil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 191 - 194°cC.

IR-spektrum (nujol): 3300, 1640, 1620, 1585 cm I.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.52 (3H, s), 3.29 (2H, br s),
3.49 (3H, s), 3.92 (2H, br s), 6.7-8.0 (7H, m),
11.5 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 398 (M*), 247.

Analizis a C,gHqgNp03S, képlet alapjan:

szémitott: C: 60,28, H: 4,55, N: 7,03;

taldlt: C: 60,02, H: 4,53, N: 6,88.

5) 1-Metil-2-oxo0-3-/(3,4-dihidro-2H-1,4-benzoxazin-4-11) -

-karbonil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 202 - 204°cC.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1600, 1585, 1560, 1495 cn” L.

ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.54 (3H, s), 3.54 (3H, s),
3.72 (2H, s), 4.30 (24, s), 6.5-8.4 (7H, m),
11.6 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 382 (M%), 247.

Analizis a CypH gNp0OyS képlet alapjén:

szamitott: C: 62,81, H: 4,74, N: 7,33;

taldlt: C: 62,47, H: 4,58, N: 7,20.

6) 1-Metil-2-0ox0-3-/N-metil-N- (4-metil-tio-fenil) -karbamoil/-
-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 168 - 169°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1645, 1625, 1565, 1495 cm™ 1.
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1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.36 (3H, s), 2.49 (3H, s),
3.27 (3H, s), 3.44 (3H, s), 7.0-7.8 (7H, m),
11.3 (1H, s).

Tomegspektrum (m/z): 400 M%), 247.

Analizis a CypH,ooN203S, képlet alapjan:

szémitott: C: 59,98, H: 5,03, N: 7,00;

taldlt: C: 60,08, H: 5,25, N: 6,75.

7) 1-Metil-2-oxo-3-/N-(1,3-benzodioxol-5-1il)~-N-metil-karba-

moil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 141 - 144°cC.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1620, 1600, 1565, 1500 cem L.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.50 (3H, s), 3.24 (3H, s),
3.45 (3H, s), 5.93 (2H, s), 6.6-7.8 (6H, m),
11.2 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 398 (M'), 247.

Analizis a CypH,gN;0O5S képlet alapjéan:

szadmitott: C: 60,29, H: 4,55, N: 7,03;

taldlt: Cc: 60,08, H: 4,93, N: 6,72.

8) 1-Metil-2-0oxo-3-/N-metil-N-(4-metil-fenil)-karbamoil/-

-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 192 - 193°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1650, 1630, 1590, 1565, 1515 em™ 1.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.14 (3H, s), 2.49 (3H, s),
3.26 (3H, s), 3.43 (3H, s), 6.9-7.8 (7H, m),

11.3 (1H, s).
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Témegspektrum (m/z): 368 (M%), 247.

Analizis a CooHyoN90O3S képlet alapjén:
szamitott: C: 65,19, H: 5,47, N: 7,60;

talalt: C: 65,14, H: 5,55, N: 7,49.

9) 1-Metil-2-ox0o-3-/N-(2,4-difluor-fenil)-N-metil-karba-
moil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 129 - 131°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1650, 1600, 1565, 1515 cm™ 1,

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.27 (3H, s),
3.40 (3H, s), 6.8-8.0 (6H, m), 11.5 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 390 (M), 274.

Analizis a Cq1gH1gNyF503S képlet alapjan:

szadmitott: C: 58,45, H: 4,13, N: 7,18;

talédlt: C: 58,56, H: 3,88, N: 7,08.

10) 4-0xo-5-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-6-hidroxi-8-metil-
-tio-1,2-dihidro-4H-pirrolo/3,2,1-1j/kinolin
Op.: 120 - 121°C (bomlik).
IR-spektrum (nujol): 3400, 1640, 1630, 1590, 1495 cm L.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.46 (3H, s), 3.29 (3H, s),
3.2-3.4 (2H, m), 4.0-4.2 (2H, m),
7.0-7.5 (7H, m), 11.1 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 259.

11) 1-Metil-2-tioxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-
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-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 130 - 150°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1620, 1595, 1565, 1500 cm 1.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.53 (3H, s), 3.30 (3H, s),
4.06 (3H, s), 7.0-8.0 (8H, m).

Témegspektrum (m/z): 370 (M%), 263.

12) 1-Metil-2-oxo-3-/N-metil-/N-4-(trifluor-metoxi)-fenil/-

-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

IR-spektrum (nujol): 1640, 1620, 1565, 1510 cm™ L.

14-NMR-spektrum (CDCl3), delta: 2.55 (3H, s), 3.28 (3H, s),
3.49 (3H, s), 7.0-8.0 (7H, m).

Témegspektrum (m/z): 438 (M'), 247.

13) 1-Metil-2-oxo-3-/N-metil-/N-3- (trifluor-metil)-£fenil/-

-karbamoil/-4-hidroxi-6é-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

IR-spektrum (nujol): 1640, 1625, 1610, 1570, 1495 cm 1.

1§-NMR-spektrum (CDCl3), delta: 2.56 (3H, s), 3.28 (3H, s),
3.52 (3H, s), 7.1-7.6 (6H, m), 7.97 (1H, d,
J=2.2Hz), 12.5 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 422 (M7), 247.

22. példa
1) 1l g 1-metil-2-oxo-3-karboxi-4-hidroxi-6-metil-tio-

-1,2-dihidro-kinolin, 451 mg 2-metil-amino-1,3,4-tiadiazol és
986 mg 1,3-diciklohexil-karbodiimid 10 ml toluollal készult ele-

gyét 1 érdn &t 90°C hémérsékleten keverjik. Utédna az elegyet le-
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hiutjik, az oldatlan részeket kiszlUrjik, toluollal mossuk, majd

12 ml 2 normdl, vizes natrium-hidroxid-oldatban szuszpendaljuk.

A szuszpenzidt megszurjik, és a szlUrletet sésavval megsavanyit-

juk. A megsavanyitott elegyet kloroformmal kirdzzuk, a szerves

részt megszaritjuk, és az olddszert ledesztilldljuk. A maradékot

acetonbdl &tkristdlyositva halvanysdrga szint, kristédlyos anyag

formajédban 0,47 g 1-metil-2-oxo-3-/N-metil-N-(1,3,4-tiadiazol-2-

-il) -karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolint ka-

punk, op.: 187 - 189°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1660, 1610, 1580 cm L.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg) , delta: 2.55 (3H, s), 3.60 (6H, s),
7.5-8.0 (3H, m), 9.30 (1H, s), 11.9 (1H, br s).

Toémegspektrum (m/z): 247.

Analizis a CqgH{4N403S; képlet alapjan:

szédmitott: C: 49,71, H: 3,89, N: 14,46;

talalt: C: 49,55, H: 3,84, N: 15,15.

Az alébbi vegylleteket a 22. példa 1) pontjdban le-

irthoz hasonld mdédon eljdrva allitjuk eld.

2) 1-Metil-2-0x0-3-/N-metil-N-(2-piridil)-karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 151 - 154°cC.

IR-spektrum (nujol): 1655, 1620, 1605, 1575 Cm'l.

ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.52 (3H, s), 3.37 (3H, s),
3.50 (3H, s), 7.1-8.4 (7H, m).

Toémegspektrum (m/z): 247.
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3) 1-Metil-2-oxo0-3-/N-metil-N-(1-metil-5-pirazolil)-karba-

moil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 114 - 118°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 3380, 1665, 1600, 1570, 1550 cm™ 1.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.22 (3H, s),
3.45 (3H, s), 3.72 (3H, s), 6.0-8.0 (5H, m),
11.5 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 247.

Analizis a Cq17H1gN403S képlet alapjéan:
szadmitott: C: 54,24, H: 5,35, N: 14,89;

taldlt: C: 54,04, H: 5,45, N: 14,69.

4) 1-Metil-2-oxo0-3-/N-(4-acetil-fenil)-N-metil-karba-

moil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 110 - 112°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1690, 1645, 1600, 1565, 1500 cm™ 1.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.50 (6H, s), 3.34 (3H, s),
3.47 (3H, s), 7.3-7.9 (7H, m), 11.5 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 396 (M+), 247.

Analizis a CyqHygN,04S.1/6H,0 képlet alapjan:

szamitott: C: 63,14, H: 5,13, N: 7,01;

talédlt: C: 63,10, H: 5,35, N: 6,79.

5) 1-Metil-2-0x0-3-/N-/4-(dimetil-amino)-fenil/-N-metil-karba-

moil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
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Op.: 165 - 168°C (bomlik).
IR-spektrum (nujol): 1640, 1615, 1565, 1525 cm L.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.49 (3H, s), 2.77 (6H. s),
3.21 (3H, s)., 3.43 (3H, s), 6.49 (2H, 4, J=8.7Hz),
7.10 (2H, d, J=8.7Hz), 7.3-7.7 (3H, m).

Tomegspektrum (m/z): 397 (M), 247.

6) l-Metil—2-oxo~3—/N-/4—(metoxi—karbonil)—fenil/—N-metil—

-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 149 - 151°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1725, 1645, 1630, 1605, 1565,

1500 cm™ L.

lH-NMR-spektrum (DMSO-dg) . delta: 2.50 (3H, s), 3.34 (3H, s),
3.46 (3H, s), 3.77 (3H, s), 7.3-7.9 (7H, m),
11.5 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 412 (M¥), 247.

Analizis a CpqH,gN,0OgS képlet alapjén:

szamitott: C: 61,15, H: 4,89, N: 6,79;

talalt: C: 60,91, H: 5,00, N: 6,53.

7) 1-Metil-2-0ox0-3-/N-metil-N- (1-pirrolil)-karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 116 - 118°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 3030, 1680, 1620, 1600, 1575, 1500 cm'l.

ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.50 (3H, s), 3.39 (3H, s),
3.45 (3H, s), 5.83 (2H, br s), 6.77 (2H, br s),

7.3-7.8 (3H, m), 11.5 (1H, s).
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Témegspektrum (m/z): 343 (M%) .
Analizis a Cq9Hq7N303S.EtOH képlet alapjén:
szamitott: C: 58,59, H: 5,95, N: 10,79;

talalt: C: 58,77, H: 6,22, N: 10,77.

8) 1-Metil-2-0x0-3-/N- (4-ciano-fenil)-N-metil-karbamoil/-4-
~-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 171 - 181°cC.

IR-spektrum (nujol): 2230, 1645, 1630, 1590, 1565, 1510 cm'l.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.34 (3H, s),
3.47 (3H, s), 7.3-7.9 (7, m), 11.6 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 379 (Mty, 247.

9) 1-Metil-2-0xo0o-3-/N-metil-N- (4-nitro-fenil) -karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 112 - 116°C.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1630, 1610, 1580, 1525, 14955 cm_l.

14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.37 (3K, s),
3.48 (3H, s), 7.3-8.2 (7H, m), 11.6 (1H, br s).

Tomegspektrum (m/z): 399 (M+), 2417.

23. példa

0,55 g l-metil-2-oxo-3-/N-/4- (metoxi-karbonil)-fenil/-
-N-metil-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin és
0,21 g ndtrium-hidroxid 6 ml vizzel készllt elegyét 2 dran at

szobahdémérsékleten keverjik. Utdna az elegyet megszirjuk, és a
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szirletet sdésavval megsavanyitjuk. A kivalt csapadékot kiszur-
jik, és vizzel mossuk. Ily médon halvanysarga szinl, kristalyos
anyag form&jédban 0,5 g 1-metil-2-oxo-3-/N- (4-karboxi-fenil)-
—N—metil—karbamoil/—4—hidroxi—6-metil-tio—1,2-dihidro-kinolint
kapunk, op.: 123 - 137°C.
IR-spektrum (nujol): 1710, 1630, 1600, 1570, 1500 cm 1.
1y-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.50 (3H, s), 3.33 (3H, s),
3.47 (3H, s), 7.3-7.9 (7, m), 11.5 (1H, br s),
12.9 (1H, br s).

Témegspektrum (m/z): 399 (M"), 354.
24. példa

2,5 g 1—metil—2-oxo—3—(N—metil—N—fenil—karbamoil)—4—
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin és 3,8 g m-klér-perben-
zoesav 70 ml diklér-metdnnal készllt elegyét 7 4dran a4t szobahd-
mérsékleten keverjik. Utédna az elegyet vizes natrium-hidrogén-
-karbonat-oldattal kir&zzuk, és a vizes részt sdsavval megsava-
nyitjuk. A kivalt csapadékot kiszlUrjuk, majd egy 150 g szilika-
géllel toltdtt oszlopon kromatografdlva tisztitjuk, eluensként
kloroform és etanol 20 : 1 aradnyu elegyét, majd kloroform, eta-
nol és ecetsav 100 : 10 : 1 ardnyu elegyét haszndljuk. Az igy
megtisztitott terméket etanollal mosva vildgosbarna szinl, kris-
tdlyos anyag forméjédban 1,2 g 1-metil-2-oxo-3- (N-metil-N-fenil-
—karbamoil)—4—hidroxi~6-metil—szulfonil—l,2—dihidro—kinolint ka-
punk, op.: 221 - 223°C (bomlik) .
IR-spektrum (nujol): 1640, 1620, 1590, 1550, 1495 cm™ L.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 3.23 (3H, s), 3.31 (3H, s),

3.49 (3H, s), 7.0-8.4 (8H, m), 11.9 (1H, br s).
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Témegspektrum (m/z): 386 (M1).

25. példa
2 g 5-(metil-tio)-indolin és 3,1 ml tri(etoxi-karbo-
nil)-metdn elegyét 1 &éré&n &t 150°C hémérsékleten, utdna 1 é6rédn at
200°C hémérsékleten, és végul 1,5 O&rdn &t 220°C hémérsékleten
keverjlik. A terméket egy 60 g szilikagéllel t&1tdtt oszlopon
kromatografdlva tisztitjuk, eluensként etil-acetdt és etanol
10 : 1 ardnyu elegyét haszndljuk. Ily médon barnaszini, szildrd
anyag formdjdban 1,3 g 4-oxo-5-etoxi-karbonil-6-hidroxi-8-metil-
-tio-1,2-dihidro-4H-pirrolo/3,2,1-ij/kinolint kapunk.
IR-spektrum (CHCl3): 1655, 1620, 1560, 1490 cm 1.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.29 (3H, t, J=7.1Hz), 2.51
(3H, s), 3.32 (2H, t, J=7.8Hz), 4.1-4.4 (4H, m),
7.47 (1H, s), 7.51 (1lH, s).

Témegspektrum (m/z): 305 (M+), 259.

26. példa

0,5 g benzil-szulfinil-ecetsav-etil-észter és 0,49 g 1-me-
til-6-metil-tio-2H-3,1-benzoxazin-2,4(1H)-dion 11 ml tetrahidro-
furédnnal készllt elegyéhez 3°C hémérsékleten, keverés kdzben
hozzdadunk 0,18 g natrium-hidridet. 30 perc mulva a reakcidt viz
hozzdadasdval befagyasztjuk, majd az elegyet 5 ml 1 normdl sdsav-
val megsavanyitjuk, és diklér-meténnal kirédzzuk. A szerves részt
megszadritjuk, és az olddszert ledesztillaljuk. A maradékot fel-
oldjuk 15 ml toluolban, és az oldatot éjszakdn &t szobahémérsék-

leten allni hagyjuk. A kKivalt csapadékot kiszurjuk, és toluollal
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mossuk. Ily médon szintelen, kristdlyos anyag formdjéban 0,39 g
1-metil-2-oxo-3-benzil-szulfinil-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-di-
hidro-kinolint kapunk, op.: 158 - 160°C (bomlik).
IR~-spektrum (nujol): 1615, 1565 cm 1.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.49 (3H, s), 3.59 (3H, s),
4.33 (1H, 4, J=13Hz), 4.60 (1H, 4, J=13Hz),
7.1-7.8 (8H, m).

Témegspektrum (m/z): 359 (M+).

27. példa

2,8 ml diizopropil-amin és 12,5 ml 1,6 mdélos, hexanos
n-butil-litium-oldat 75 ml tetrahidrofurdnnal készilt elegyet 10
percig 5°C hémérsékleten keverjlik. Utdna -78°C hémérsékleten hoz-
zdadunk 2,1 g (benzil-tio)-ecetsav-etil-észtert, majd az elegyet
1 6rén At keverjuk. Ezt kévetden 2,2 g l-metil-6-metil-tio-2H-
-3,1-benzoxazin-2,4 (1H) -diont adunk hozzd, és a reakcidelegyet
lassan szobahdémérsékletre melegitjik. Ezen a hémérsékleten 2 Oréan
&t keverjuk, majd a reakciét vizes amménium-klorid-oldat hozzaa-
dasadval befagyasztjuk. Az elegyet diklér-metdnnal kirdzzuk, a
szerves részt megszaritjuk, és az olddszert ledesztillaljuk. A
maradékot feloldjuk 25 ml toluolban, és az oldatot 90 percig for-
raljuk. Ezt koévetden az olddszert ledesztillaljuk, és a kapott
maradékot egy 150 g szilikagéllel tdltdtt oszlopon kromatogra-
falva tisztitjuk, eluensként diklér-metén és izopropanol 20 : 1
aradnyu elegyét haszndljuk. A kromatografdlt anyagot acetonbdl

dtkristdlyositva szintelen, kristdlyos anyag formé&jéban 0,86 g



ae veue gVeg sbosn
* « e

see * a ooy
. * e @ .
LR 4 LA LA LA RS

- 106 -
1-metil-2-oxo-3-benzil-tio-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-
-kinolint kapunk, op.: 110 - 112°C.

IR-spektrum (nujol): 1635, 1610, 1585, 1560 cm I.
14-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.61 (3H, s),

4.06 (2H, s), 7.0-7.7 (8H, m), 10.45 (1H, s).
Témegspektrum (m/z): 343 (M').

Analizis a C18H17N0232 képlet alapjéan:

szamitott: C: 62,95, H: 4,99, N: 4,08, S: 18,67;
talalt: C: 62,91, H: 4,92, N: 4,00, S: 18,54.

28. példa

1) 2,9 g 2—/N-metil—N-(2-benzoil-acetil)—amino/-5-(metil-

-tio) -benzoesav-etil-észter és 1,1 g natrium-etilat 39 ml etanol-

lal készlilt elegyét 2 éran at szobahdmérsékleten keverjuk. Utéana

hozzaadunk 6 ml 3 normd&l sdésavat, a kivalt csapadékot kiszurjuk,

és etanollal mossuk. Ily médon sargaszing, szildrd anyag forméa-

jédban 2 g 1—metil—2-oxo—3-benzoil—4—hidroxi—6-metil-tio-l,2—di—

hidro-kinolint kapunk, op.: 170 - 171°C.

IR-spektrum (nujol): 1650, 1625, 1595, 1565 cm™l.

ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.55 (3H, s), 3.54 (3H, s)
7.4-8.0 (8H, m), 11.8 (1H, s).

Tomegspektrum (m/z): 324.

Analizis a CqgHqgNO3S képlet alapjan:

szamitott: C: 66,44, H: 4,65, N: 4,30, S: 9,85;

talalt: C: 66,31, H: 4,60, N: 4,31, S: 9,84.

Az alé&bbi vegylleteket a 28. példa 1) pontjdban leirt-
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hoz hasonld médon eljédrva &llitjuk eld.

2) 2-0x0-3- (N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-metil-tio-

-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 259°C (bomlik).

IR-spektrum (nujol): 1650, 1625, 1595, 1500 cm L.

1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.46 (3H, s), 3.29 (3H, s)
7.0-7.7 (8H, m), 11.25 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 340, (M"), 233.

3) 1-Metil-2-oxo-3-(1-fenil-1-ciklopropil-karbonil)-4-hidroxi-
-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin
Op.: 170 - 173°cC.

IR-spektrum (nujol): 1665, 1590, 1565 cm™ L.

l4-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 1.3-1.4 (2H, m), 1.5-1.6 (2H,
m), 2.51 (3H, s), 3.43 (3H, s) 7.1-7.6 (7H, m),
7.82 (1H, d, J=2.1Hz), 11.86 (1H, s).
Tomegspektrum (m/z): 365, (M+), 337.

Analizis a C21H19NO3S.1/4H2O képlet alapjan:

szamitott: C: 68,18, H: 5,31, N: 3,79;
taldlt: C: 68,27, H: 5,12, N: 3,79.
29. példa

2,35 g 1-metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin és 7,05 ml foszfor-oxi-

klorid elegyét 1 6ran A&t 80°C hémérsékleten keverjuk. Uténa jeges
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vizet adunk hozz&, és a csapadékot kiszlrjuk. Ily médon halvany-
sdrga szinl, kristdlyos anyag formé&jédban 2 g l-metil-2-oxo-3-(N-
-metil-N-fenil-karbamoil)-4-k1ér-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolint
kapunk, op.: 209 - 210°cC.
IR-spektrum (nujol): 1645, 1630, 1590, 1560 cm™ 1.
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.36 (3H, s)

3.56 (3H, s), 7.1-7.9 (8H, m).

Tomegspektrum (m/z): 372, (M*), 337, 266.

30. példa
1) 2,4 g 1-metil-2-oxo-3- (N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-

-k1lér-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin és 10 ml 28 %-os amménium-
-hidroxid-oldat 20 ml metanollal készlilt elegyét 48 dérédn &t zart
csbben, 100°C hémérsékleten melegitjik. Utd&na az olddszert le-
desztillaljuk, és a maradékot egy szilikagéllel toltdtt oszlopon
komatografdlva tisztitjuk, eluensként kloroform és metanol
20 : 1 ardnyu elegyét haszndljuk. Ily médon szintelen, kristalyos
anyag form&jédban 1,1 g l-metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karba-
moil)-4-amino-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolint kapunk, op.: 138 -
- l40°cC.
IR-spektrum (nujol): 3370, 3200, 1620, 1590, 1560, 1495 cm™ 1.
1H-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.51 (3H, s), 3.29 (3H, s)

3.37 (3H, s), 6.55 (2H, s), 7.0-7.5 (7H, m),

7.84 (1H, s).

Témegspektrum (m/z): 353 (MT).
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Az aldbbi vegylletet a 30. példa 1) pontjdban leirt-

hoz hasonld médon eljédrva &llitjuk el8.

2) 1-Metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-metil-amino-6-
-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin

Op.: 244 - 246°C.

IR-spektrum (nujol): 3350, 1620, 1585, 1550 cm 1.

Témegspektrum (m/z): 367 (M*), 261.

31. példa
1,5 g 1-metil-2-oxo0-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-klér-.

-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin, 1,8 g S-k&lium-ticacetéat és
10 mg ndtrium-jodid 30 ml acetonnal készult elegyét 48 6rdn at
forraljuk. Utdna az olddszert ledesztilldljuk, a maradékot fel-
oldjuk kloroformban, és az oldatot vizzel mossuk. A szerves részt
vizes ndtrium-hidrogén-karbonat-oldattal kirdzzuk, a kapott vizes
részt sésavval megsavanyitjuk, és kloroformmal kirdzzuk. A szer-
ves részréi az olddszert ledesztilldlva, majd a maradékot aceton-
bél kristdlyositva sdrgaszinl, kristéalyos anyag forma&jaban 0,5 g
l-metil-2-oxo-3- (N-metil-N-fenil-karbamoil) -4-merkapto-6-metil-
~tio-1,2~-dihidro-kinolint kapunk, op.: 210 - 212°cC.
IR-spektrum (nujol): 1610, 1580, 1540, 1480 cm™ L,
lH-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.49 (3H, s), 3.37 (3H, s)

3.53 (34, s), 7.1-7.7 (BH, m),

7.82 (1H, 4, J=2.1Hz), 11.86 (1lH, s).

Toémegspektrum (m/z): 370 (M").



v
see . v see
. . . .

- 110 -

Analizis a CqgH1gN30,5, képlet alapjén:

szamitott: C: 61,60, H: 4,90, N: 7,56;
talé&lct: C: 61,60, H: 4,78, N: 7,45.
32. példa

0,3 g 1-metil-2-0oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-
-klér-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin és 0,11 g natrium-metilat
5 ml metanollal készllt elegyét 3,5 6rdn &t 40°C hémérsékleten
keverjuk. Utédna az elegyet megszurjiuk, és a szurletrdl az o0ldéd-
szert ledesztilldljuk. A maradékot vizzel mossuk, 1ly médon
szintelen, kristdlyos anyag formd&jéban 0,28 g l-metil-2-oxo-3-
- (N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-metoxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-
-kinolint kapunk, op.: 148 - 151°cC.

IR-spektrum (nujol): 1640, 1620, 1580, 1575, 1495 em™ L.
ly-NMR-spektrum (DMSO-dg), delta: 2.48 (3H, s), 3.35 (3H, s)
3.47 (3H, s), 4.10 (3H, s), 7.1-7.9 (8H, m).

Témegspektrum (m/z): 368 (M'), 262.

33. példa

0,28 g 1-metil-2-oxo0~3-(N-metil-N-(4-nitro-fenil) -
-karbamoil/~-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin, 0,28 g
vaspor és 30 mg amménium-klorid 8 ml etanollal és 3 ml vizzel
készllt elegyét 2 6radn &t keverve forraljuk. Utdna az olddszert
ledesztilldljuk, a maradékot kloroform és viz kétfdzisu elegyé-
ben szuszpenddljuk, és az oldatlan részeket kiszurjuk. A szer-
ves részt elvdlasztjuk, megszdritjuk, és az olddszert ledesz-

tilldljuk. A maradékot (0,26 g) etanollal mosva barnaszini, por-
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szerl anyag formd&jédban 0,1 g l-metil-2-oxo-3-/N-(4-amino-fenil) -
-N-metil-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolint
kapunk.
IR-spektrum (nujol): 3450, 3350, 3250, 1630, 1610, 1570,
1540, 1515 cm™ 1.

Témegspektrum (m/z): 369 (M%) .

34. példa

51 pl hangyasav és 128 pl ecetsav-anhidrid elegyét 30
percig 50°C hémérsékleten keverjik, majd lehltjlik. Hozzdadunk
0,1 g 1-metil-2-oxo-3-/N-(4-amino-fenil)-N-metil-karbamoil/-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolint, és az elegyet 40 per-
cig szcbahémérsékleten keverjuk. Ezutdn hozzdadunk 0,5 ml ecet-
sav-anhidridet, és az elegyet 3 &rédn &t keverjuk. Ezt kdévetden a
reakcidelegyet jeges vizre éntjuk, a csapadékot kiszurjuk, és
vizzel mossuk. A kapott terméket feloldjuk 1 ml 0,4 normé&l nat-
rium-hidroxid-oldatban, és az oldatot megszirjlk. A szlrletet sé-
savval megsavanyitjuk, és a csapadékot kiszlrjik. Ily mdédon
barnaszini, porszerl anyag formdjdban 58 mg l-metil-2-oxo-3-/N-
-/4- (formil-amino) -fenil/-N-metil-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-
-tio-1,2-dihidro-kinolint kapunk.
IR-spektrum (nujol): 3450, 3250, 1630, 1565, 1510 cm_l.

Témegspektrum (m/z): 397 (M), 247.
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. (I) &ltalénos képletd, ahol

jelentése rovidszénléncu alkilcsoport vagy adott eset-
ben egy vagy tdbb alkalmas csoporttal helyettesitett
arilcsoport,

jelentése hidroxilcsoport, védett hidroxilcsoport,
révidszénlancu alkoxicsoport, halogénatom, aminocso-
port, helyettesitett aminocsoport, merkaptocsoport vagy
védett merkaptocsoport,

jelentése hidrogénatom, rovidszénldncu alkilcsoport,
rovidszénlancu alkoxicsoporttal helyettesitett
révidszénlancli alkilcsoport vagy arilcsoporttal helyet-
tesitett rovidszénléncl alkilcsoport, és

jelentése hidrogénatom, vagy pedig

egylttes Jjelentése ro6vidszénlanci alkiléncsoport,
jelentése valamely szerves cCsoport,

jelentése oxigénatom vagy kénatom, és

jelentése 0, 1 vagy 2,

vegyllletek és ezek gydgyadszatilag elfogadhatd sdi.

2. Az 1. igénypont szerinti, olyan (I) &ltalé&nos kép-
letd vegyuletek, ahol

jelentése révidszénléancu alkilcsoport vagy adott eset-
ben halogénatommal helyettesitett fenilcsoport,
jelentése hidroxilcsoport, aciloxicsoport, révidszén-

1l4nct alkoxicsoport, halogénatom, aminocsoport,
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révidszénldnci alkil-amino-csoport, védett amino-
csoport, merkaptocsoport vagy acil-tio-csoport,

R3 jelentése hidrogénatom, révidszénlanci alkilcsoport,
révidszénlanci alkoxicsoporttal helyettesitett
rovidszénlanci alkilcsoport vagy fenilcsoporttal helyet-
tesitett révidszénlancu alkilcsoport, és

R8 jelentése hidrogénatom, vagy pedig

R3 és RS egylttes jelentése roévidszénlanci alkiléncsoport, és

R4 jelentése acilcsoport, karboxilcsoport, arilcsoport-
tal helyettesitett révidszénlancid alkil-szulfinil-
-csoport, arilcsoporttal helyettesitett rdévidszénlancu
alkil-tio-csoport, cianocsoport vagy adott esetben egy
vagy toébb alkalmas csoporttal helyettesitett hetero-

ciklusos csoport.

3. A 2. igénypont szerinti, olyan &ltalénos képletd
vegyuletek, ahol

Rl jelentése révidszénlancui alkilcsoport, fenilcsoport
vagy halogén-fenil-csoport,

R2 jelentése hidroxilcsoport, aciloxicsoport, révidszén-
ladnci alkoxicsoport, halogénatom, aminocsoport,
rovidszénlancu alkil-amino-csoport, acil-amino-csoport,
merkaptocsoport vagy ro6ovidszénldncu alkanoil-tio-cso-

port, és

r4 jelentése adott esetben egy vagy két alkalmas csoport-

tal, példaul roévidszénlancu alkilcsoporttal helyette-
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sitett karbamoilcsoport; adott esetben 1-3 alkalmas
csoporttal, példdul révidszénléancu alkilcsoporttal,
halogénatommal, roévidszénléncu alkoxicsoporttal,
révidszénlancu alkil-tio-csoporttal, acilcsoporttal,
di (révidszénlanci alkil)-amino-csoporttal, cianocso-
porttal, egy, két vagy hdrom halogénatommal helyette-
sitett roévidszénlancu alkilcsoporttal, egy, két vagy
hdrom halogénatommal helyettesitett rovidszénléancu
alkoxicsoporttal, karboxilcsoporttal, vedett karboxil-
csoporttal, nitrocsoporttal, aminocsoporttal és/vagy
acil-amino-csoporttal helyettesitett fenilcsoport;
adott esetben révidszénléncu alkilcsoporttal helyette-
sitett heterociklusos csoport; fenilcsoporttal helyet-
tesitett rovidszénlancu alkilcsoport; roévidszénlancu
cikloalkilcsoport vagy (a) &ltalanos képletd csoport,
ahol
A jelentése roévidszénldnci alkiléncsoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
daul rovidszénlancu alkilcsoporttal és/vagy arilcso-
porttal helyettesitett tiokarbamoilcsoport;
révidszénldncui alkoxi-karbonil-csoport; adott esetben
egy vagy két alkalmas csoporttal, példaul révidszén-
lancd alkilcsoporttal és/vagy arilcsoporttal helyet-
tesitett amino-szulfonil-csoport; aroilcsoport; aril-
csoporttal helyettesitett rovidszénléanca cikloalkil-
-karbonil-csoport; arilcsoporttal helyettesitett

rovidszénldnci alkil-szulfonil-csoport; egy hetero-
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ciklusos karbonsavbdél leszdrmaztathatd acilcsoport;
karboxilcsoport; arilcsoporttal helyettesitett
révidszénlénci alkil-szulfinil-csoport; arilcsoport-
tal helyettesitett rovidszénlénct alkil-tio-csoport;
cianocsoport; vagy adott esetben roévidszénlanct alkil-
csoporttal vagy arilcsoporttal helyettesitett hetero-

ciklusos csoport.

4. A 3. igénypont szerinti, olyan (I) &ltaldnos képletd

vegyuletek, ahol

r4

jelentése adott esetben egy vagy két alkalmas csoport-
tal, példdul rdévidszénléncu alkilcsoporttal, fenil-
csoporttal, egy vagy két révidszénlancu alkilcsoportot
viseld fenilcsoporttal, egy vagy két halogénatomot vi-
seld fenilcsoporttal, rovidszénlancu alkoxicsoportot
viseld fenilcsoporttal, révidszénléncl alkil-tio-cso-
portot viseld fenilcsoporttal, révidszénléncu alkanoil-
csoportot viseld fenilcsoporttal, N,N-di(révidszénlancu
alkil)-amino-csoportot viseld fenilcsoporttal, ciano-
-fenil-csoporttal, h&rom halogénatomot tartalmazd
rovidszénléancu alkilcsoportot viseld fenilcsoporttal,
h&drom halogénatomot tartalmazd révidszénldncu alkoxi-
csoportot viseld fenilcsoporttal, karboxi-fenil-
-csoporttal, révidszénlancu alkoxi-karbonil-csoportot
visel® fenilcsoporttal, nitro-fenil-csoporttal,
amino-fenil-csoporttal, roévidszénléncu alkanoil-

-amino-csoportot viseld fenilcsoporttal, piridil-
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csoporttal, rovidszénlanci alkilcsoportot viseld
pirazolilcsoporttal, pirrolilcsoporttal, tiazolilcso-
porttal, tiadiazolilcsoporttal, benzodioxolilcso-
porttal, fenilcsoportot viseld révidszénlancu alkil-
csoporttal, révidszénlancu cikloalkilcsoporttal
és/vagy indanilcsoporttal helyettesitett karbamoil-
csoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal,
példaul roévidszénlancd alkilcsoporttal és/vagy fenil-
csoporttal helyettesitett tiokarbamoilcsoport;
rovidszénléanci alkoxi-karbonil-csoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
ddul roévidszénléncu alkilcsoporttal és/vagy fenilcso-
porttal helyettesitett amino-szulfonil-csoport;
benzoilcsoport; fenilcsoporttal helyettesitett
révidszénléncl cikloalkil-karbonil-csoport; fenil-
csoporttal helyettesitett roévidszénlancd alkil-szul-
fonil-csoport; indolinil-karbonil-csoport; dihidro-
-benzoxazinil-karbonil-csoport; dihidro-benzotiazi-
nil-karbonil-csoport; karboxilcsoport; fenilcsoport-
tal helyettesitett révidszénldncu alkil-szulfinil-
-csoport; fenilcsoporttal helyettesitett roévidszén-
lédncu alkil-tio-csoport; cianocsoport; adott esetben

arilcsoporttal helyettesitett imidazolinilcsoport vagy

tetrazolilcsoport; adott esetben arilcsoporttal he-

lyettesitett oxadiazolilcsoport; vagy adott esetben
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rovidszénlanci alkilcsoporttal helyettesitett benz-
imidazolilcsoport, kinolilcsoport vagy izokinolilcso-

port.

5. A 4. igénypont szerinti, olyan (I) altalédnos képletd

vegyulletek, ahol

r%

jelentése adott esetben egy vagy két alkalmas csoport-
tal, példdul roévidszénlancu alkilcsoporttal, fenil-
csoporttal, egy vagy két révidszénldéncu alkilcsoportot
viseld fenilcsoporttal, egy vagy két halogénatomot vi-
seld fenilcsoporttal, révidszénldncd alkoxicsoportot
viseld fenilcsoporttal, révidszénlancu alkil-tio-cso-
portot viseld fenilcsoporttal, rdévidszénlanci alkanoil-
csoportot viseld fenilcsoporttal, N,N-di(rdévidszénlancu
alkil) -amino-csoportot viseld fenilcsoporttal, ciano-
-fenil-csoporttal, hdrom halogénatomot tartalmazd
rovidszénlanci alkilcsoportot viseld fenilcsoporttal,
harom halogénatomot tartalmazd révidszénldncl alkoxi-
csoportot viseld fenilcsoporttal, karboxi-fenil-cso-
porttal, roévidszénlancu alkoxi-karbonil-csoportot vi-
seld fenilcsoporttal, nitro-fenil-csoporttal, amino-
-fenil-csoporttal, rovidszénlancu alkanoil-amino-cso-
portot viseld fenilcsoporttal, piridilcsoporttal,
rovidszénléancl alkilcsoportot viseld pirazolilcsoport-
tal, pirrolilcsoporttal, tiazolilcsoporttal, tiadia-
zolilcsoporttal, 1,3-benzodioxolil-csoporttal, fenil-

csoportot viseld révidszénlanci alkilcsoporttal,
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rovidszénlénci cikloalkilcsoporttal és/vagy indén-2-
-il-csoporttal helyettesitett karbamoilcsoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
ddul roévidszénlanci alkilcsoporttal és/vagy fenil-
csoporttal helyettesitett tiokarbamoilcsoport;
réovidszénlancl alkoxi-karbonil-csoport;
adott esetben egy vagy két alkalmas csoporttal, pél-
ddul roévidszénlancl alkilcsoporttal és/vagy fenil-
csoporttal helyettesitett amino-szulfonil-csoport;
benzoilcsoport; fenilcsoporttal helyettesitett
révidszénldncu cikloalkil-karbonil-csoport; fenil-
csoporttal helyettesitett rdévidszénlancui alkil-
-szulfonil-csoport; indolinil-karbonil-csoport;
dihidro-benzoxazinil-karbonil-csoport; dihidro-
-benzotiazinil-karbonil-csoport; karboxilcsoport;
fenilcsoporttal helyettesitett révidszénlancu alkil-
-szulfinil-csoport; fenilcsoporttal helyettesitett
révidszénlanca alkil-tio-csoport; cianocsoport; imi-
dazolinilcsoport; fenil-imidazolinil-csoport; tetra-
zolilcsoport; fenil-tetrazolil-csoport; oxadiazolil-
csoport; fenil-oxadiazolil-csoport; benzimidazolil-
csoport; révidszénlanci alkil-benzimidazolil-csoport;

kinolilcsoport; vagy izokinolilcsoport.

6. Az S. igénypont szerinti, olyan (I) &ltalénos

képletd vegylletek, ahol
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jelentése révidszénlancu alkilcsoport, fenilcsoport
vagy halogén-fenil-csoport,
jelentése hidroxilcsoport,
jelentése révidszénldnci alkilcsoport, és
jelentése hidrogénatom, vagy pedig
egylttes jelentése révidszénlanci alkiléncsoport,
jelentése adott esetben egy vagy két alkalmas csoport-
tal, példaul roévidszénléncu alkilcsoporttal, fenilcso-
porttal, egy vagy két halogénatomot viseld fenilcso-
porttal, rdévidszénlanci alkoxicsoportot viseld fenil-
csoporttal, révidszénlancu alkilcsoportot viseld fe-
nilcsoporttal, ciano-fenil-csoporttal, pirrolilcsoport-
tal, hadrom halogénatomot tartalmazd révidszénlancu
alkoxicsoportot viseld fenilcsoporttal, hdrom halogén-
atomot tartalmazd roévidszénldncu alkilcsoportot viseld
fenilcsoporttal, nitro-fenil-csoporttal, amino-fenil-
-csoporttal, 1,3-benzodioxclil-csoporttal és/vagy
révidszénlédncl alkanoil-amino-csoportot viseld fenil-
csoporttal helyettesitett karbamoilcsoport, vagy
fenilcsoporttal helyettesitett révidszénldncu ciklo-
alkil-karbonil-csoport,
jelentése oxigénatom vagy kénatom, és

jelentése 0 vagy 1.

7. A 6. igénypont szerinti valamely vegyllet, mégpedig

l-metil-2-0ox0-3-/N-(4-fluor-fenil)-N-metil-karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
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2) 1-metil-2-oxo-3-/N-(4-metoxi-fenil)-N-metil-karbamoil/-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
3) 1-metil-2-oxo-3- (N-metil-N-fenil) -karbamoil)-4-
-hidroxi-6-metil-szulfinil-1,2-dihidro-kinolin,
4) 1-metil-2-oxo-3-/N-metil-N-fenilamino- (tio-karbonil)/-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
5) 1-metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-
-etil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
6) 1-metil-2-0oxo-3- (N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-
-6-fenil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
7) 1-metil-2-oxo-3-/N-(2-metil-fenil) -karbamoil)-4-hidroxi-
-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
8) 1-metil-2-oxo-3-(N-etil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-
-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
9) 4-0x0-5- (N-metil-N-fenil-karbamoil)-6-hidroxi-8-metil-tio-
-1,2-dihidro-4H-pirrolo/3,2,1-1ij/-kinolin,
10) 1-metil-2-tioxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-
-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
11) 1-metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-
-fenil-szulfinil-1,2-dihidro-kinolin,
12) 1-metil-2-oxo-3-(N-metil-N-fenil-karbamoil)-4-hidroxi-6-
-(4-fluor-fenil-tio)-1,2-dihidro-kinolin,
13) 1l-metil-2-oxo-3-(1-fenil-1-ciklopropil-karbonil)-4-hidroxi-
-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
14) 1l-metil-2-oxo-3-/N-metil-N-(l-pirrolil)-karbamoil/-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,

15) 1-metil-2-oxo-3-/N-(4-ciano-fenil)-N-metil-karbamoil/-
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-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
16) 1-metil-2-oxo-3-/N-metil-N-/4- (trifluor-metoxi)-fenil/-
-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
17) 1-metil-2-oxo0-3-/N-metil-N-/3- (trifluor-metil)-fenil/-
-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
18) 1-metil-2-oxo-3-/N-metil-N-(4-nitro-fenil) -karbamoil/-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
19) 1-metil-2-oxo-3-/N-(4-amino-fenil)-4-metil-karbamoil/-4-
-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
20) 1-metil-2-oxo0-3-/N-/4- (formil-amino)-fenil/-N-metil-
karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
21) 1-metil-2-oxo-3-/N-(1,3-benzodioxol-5-1il1)-N-metil-
-karbamoil/-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin,
22) 1-metil-2-oxo-3-/N-(2,4-difluor-fenil)-N-metil-karbamoil/-
-4-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin, vagy
23) 1-metil-2-oxo-3-/N-metil-N- (4-metil-fenil)-karbamoil/-4-

-hidroxi-6-metil-tio-1,2-dihidro-kinolin.

8. Eljaras az (I) &ltaldnos képletd, ahol

Rl jelentése révidszénléncu alkilcsoport vagy adott eset-
ben egy vagy tébb alkalmas csoporttal helyettesitett
arilcsoport,

R2 jelentése hidroxilcsoport, védett hidroxilcsoport,
rédvidszénlancu alkoxicsoport, halogénatom, aminocso-
port, helyettesitett aminocsoport, merkaptocsoport vagy
védett merkaptocsoport,

R3 jelentése hidrogénatom, rodévidszénlancd alkilcsoport,
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révidszénlanci alkoxicsoporttal helyettesitett
révidszénlanci alkilcsoport vagy arilcsoporttal helyet-
tesitett rdévidszénléncu alkilcsoport, és
r8 jelentése hidrogénatom, vagy pedig

R3 és RS egyluttes jelentése révidszénlancl alkiléncsoport,

R4 jelentése valamely szerves csoport,
Z jelentése oxigénatom vagy kénatom, és
n jelentése 0, 1 vagy 2,

vegylletek és ezek séi elSallitéasédra, azzal jel leme 2z vV e,
hogy

a) valamely (II) &ltaldnos képletd, ahol

rRl, R3, R8 és n jelentése a fenti,

vegylletet vagy ennek séjdt egy (III) &ltaldnos képletd, ahol

R és z jelentése a fenti, és

e jelentése lehasadé csoport,

vegyulettel vagy ennek sdéjaval reagdltatjuk, és igy olyvan (Ia)
dltaldnos képletd vegylletet vagy ennek séjat &llitjuk eld, ahol
Rl, R3, R4, R8, Z és n jelentése a fenti, vagy

b) valamely (Ib) &ltalé&nos képletd, ahol

R, %2, R3, r%, R8 és 7z jelentése a fenti,

vegylUletet vagy ennek sdjat oxidaljuk, és igy olyan (Ic)
dltaldnos képletd vegylletet vagy ennek séjat &llitjuk eld, ahol
rl, r2, R3, R%, R ¢é5 2 jelentése a fenti, és

m jelentése 1 vagy 2, vagy

c) valamely (Id) &ltalédnos képletd, ahol

rR1, R2, R3, R8, Z és n jelentése a fenti,

vegylUletet, ennek a karboxilcsoporton aktivadlt szdrmazékat vagy
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s6jat amiddljuk, és igy olyan (Ie) &ltaldnos képletd vegylletet

vagy ennek sé6jé&t dllitjuk eld, ahol

Rl, Rz, R3, R8, 7Z és n jelentése a fenti, és

a -co-R® &ltaléanos képletd csoport jelentése amiddlt karboxil-

csoport,

vagy

d) valamely (If) &ltaldnos képletd, ahol

rl, RrZ, R3, R8, z és n jelentése a fenti, és

R4a jelentése védett karboxilcsoport,

vegyluletr8l vagy séjardl lehasitjuk az R4a csoportban szerepld
karboxi-védbcsoportot,

és igy olyan (Id) &altalédnos képletd vegyluletet vagy ennek s6jat

4llitjuk els, ahol

rR:, R2, R3, R®, z és n jelentése a fenti,

vagy

e) valamely (Ig) &ltalénos képletd, ahol

Rl, RZ, R3, R8, Z és n jelentése a fenti, és

R4b jelentése védett karboxilcsoportot tartalmazd acilcso-
port,

vegyuletrdl vagy séjarél lehasitjuk a karboxi-védScsoportot, és

igy olyan (Ih) &ltaldnos képletd vegyliletet vagy ennek séjat al-

litjuk els, ahol

Rl, R2, R3, RB, Z és n jelentése a fenti, és
R4C jelentése karboxilcsoportot tartalmazd acilcsoport,

vagy

f) valamely (IV) &ltaldnos képletd vegylilete, ahol
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Rl és n jelentése a fenti,

vegyliletet vagy ennek séjat egy (V) &ltalanos képletd, ahol

R4 jelentése a fenti, és

x1 jelentése lehasaddé csoport,

vegylilettel vagy ennek sdéjéval reagaltatjuk, és igy olyan (Ii)
dltaldnos képletd vegylletet vagy ennek s6jat allitjuk eld, ahol
r1, R4 és n jelentése a fenti,

vagy

g) valamely (VI) &ltaldnos képletd, ahol

rl, R3, R4, R8, Z és n jelentése a fenti, és

X2 jelentése lehasadd csoport,

vegylletet vagy ennek séjat gylrube zarjuk, és igy olyan (Ia)
dltaldnos képletd vegylletet vagy ennek séjat allitjuk elé, ahol
Rl, R3, R4, R8, 7 és n jelentése a fenti,

vagy

h) valamely (Ia) &ltalénos képletd, ahol

r1, rR3, RrY, R8, 7 és n jelentése a fenti,

vegylletet vagy ennek sé6jat halogénezzuk, és igy olyan (I3)
dltaldnos képletd vegylletet vagy ennek séjat &allitjuk eld, ahol

Rl, R3, R4, R8, 7 és n jelentése a fenti, és

RZa jelentése halogénatom,
vagy
1) valamely (Ik) &ltaldnos képletd, ahol

Rl, R3, R4, R8, Z és n jelentése a fenti, és
x3 jelentése lehasadd csoport,

vegylletet vagy ennek sdéjat egy (VII) &ltalanos képletd, ahol
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sz jelentése aminocsoport vagy védett aminocsoport,
vegyllettel vagy ennek séjédval reagédltatjuk, és igy olyan (Il)
dltalénos képletd vegyuletet vagy ennek séjét &llitjuk eld, ahol
rI, sz, R3, R4, R8, 7 és n jelentése a fenti,
vagy
j) valamely (Ik) &ltald&nos képletd, ahol
Rl, R3, R4, R8, Z, n és x3 jelentése a fenti,
vegylletet vagy ennek sdéjat egy (VIII) &ltaldnos képletd, ahol
ch jelentése védett merkaptocsoport, és
Ml jelentése alkdlifém-atom,
vegyulettel vagy ennek séjaval reagdltatjuk, és igy olyan (Im)
dltalénos képletd vegylletet vagy ennek séjét &llitjuk els, ahol

Rl, RZC, R3, R4, R8, Z és n jelentése a fenti,

k) valamely (Im) &ltaldnos képletd, ahol

Rl, RZC, R3, R4, R8, Z és n jelentése a fenti,

vegyluletr8l vagy ennek s6jardl lehasitjuk a merkapto-védsicso-
portot, és igy olvan (In) &ltalédnos képletd vegylletet vagy ennek
séjat allitjuk eld, ahol

R, rR3, r%, R8, 2 és n jelentése a fenti,

vagy

1) valamely (Ik) &ltaldnos képletd, ahol

Rl, R3, R4, R8, 7, n és X3 jelentése a fenti,

vegylletet vagy ennek sdéjat egy (IX) &ltalénos képletd, ahol
de jelentése rdévidszénldncl alkoxicsoport, és

M2 jelentése alkdlifém-atom,

vegyulettel vagy ennek sdéjaval reagéltatjuk, és igy olyan (Io)
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dltalanos képletd vegylletet vagy ennek séjat &llitjuk els, ahol
Rl, de, R3, R4, R8, Z és n jelentése a fenti,
vagy
m) valamely (Ip) &ltalénos képletd, ahol
rl, R2, R3, R, Z és n jelentése a fenti, és
R4d jelentése nitrocsoportot tartalmazd acilcsoport,
vegylletet vagy ennek séjat redukaljuk, és igy olyan (Iq)
dltalanos képletd vegylletet vagy ennek sdéjat allitjuk eld, ahol

Rl, Rz, R3, R8, 7Z és n jelentése a fenti, és

R4e jelentése aminocsoportot tartalmazdé acilcsoport,
vagy
n) valamely (Iq) &ltaldnos képletd, ahol

Rl, Rz, R3, R4e' R8, 7 és n jelentése a fenti,

vegyluletet vagy ennek séjat acilezzuk, és igy olvan (Ir)
dltaldnos képletd vegyliletet vagy ennek sé6jat allitjuk eld, ahol
r1, rZ2, R3, R4, R8, Z és n jelentése a fenti, és

R4f jelentése acil-amino-csoportot tartalmazd acilcsoport.

9. Gydgyaszati készitmény, azzal jellemezve, hogy haté-
anyagként valamely, az 1. igénypontban meghatdrozott vegyuletet
vagy ennek gydégyaszatilag elfogadhaté sdéjat tartalmazza, gyoégya-

szatilag elfogadhaté vivéanyagok kiséretében.

10. Eljards az 1. igénypont szerinti vegylUleteknek vagy
ezek gydgyaszatilag elfogadhatd sdéinak mint immunmodulalsdé sze-
reknek, gyulladdscsdkkentd szereknek vagy rakellenes szereknek az

alkalmazasara.
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11. Eljéréds gyulladédsos dllapotok, a fédjdalom kuloénféle
formdi, kollagén betegségek, autoimmun betegségek, kulénféle im-
munoldégiai betegségek vagy rdk megeldzd vagy gydgydszati kezelé-
sére, azzal jellemezve, hogy egy embernek vagy &llatnak valamely,
az 1. igénypontban meghatdrozott vegylletet vagy ennek gydégyasza-

tilag elfogadhatd séjat adagoljuk.

12, Eljérds gydgydszati készitmények eldallitédséra,
azzal jellemezve, hogy valamely, az 1. igénypontban meghatdrozott
vegylletet vagy ennek gyoégydszatilag elfogadhatd sdéjat a gydégya-
szatilag elfogadhaté vivSanyagokkal és segédanyagokkal &sszeke-

verve alkalmas gydgyszerformavéd alakitunk.

A meghatalmazott
i, Szonendror Lo,

¢
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