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Uj heteroaril szarmazekok: és gyogyszerkent valo alkalmaza-

suk

Jelen talalmany az (l) 4altalanos képlet szerinti U]
heteroaril szarmazékokra, ezek el6allitasi eljarasara, gyogy-
szerként valé alkalmazasara és féként tumorok kezelésére
hasznalhaté gyogyszerkészitményekre vonatkozik, amely
gyogyszerkészitmények hatéanyagként, iegaldabb egy (I) altala-
nos kepleti quinolin szarmazékot vagy ennek gyoégyszerészeti-
leg elfogadhatd so6jat tartalmazzak, sziltkség szerint a szokasos,
gyogyszerészetileg elfogadhato segédanyagokkal, adalékokkal
és vivbanyagokkal egyltt.

Az (1) altalanos képlet szerinti quinolin szarmazékok elal-

lithatoak egy quinolin karbonsav aminnal valé reagaltatasaval.
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Jelen talalmany az (lI) altalanos képlet szerinti 0j
heteroaril szarmazékokra, ezek eldallitasi eljarasara és gyogy-
szerként valdé alkalmazasara vonatkozik, fé6ként tumorok kezelé-
sére.

A talalmany egy szempontja szerint a talalmany az (1) alta-
lanos képlet szerinti quinolin szarmazékokra, amely altalanos
képletben:

R, Ry, R2 és R3 barmelyikhez kapcsolédhat a quinolin 2-8-as
szénatomjai koziul, lehetnek egyformak, vagy kilénbdzéek, és
egymastol fuggetlenil a jelentésiuk lehet hidrogénatom, egye-
nes vagy elagazo6 lancu 1-8 szénatomos alkil-, 3-7 szénatomos
cikloalkil-, egyenes vagy elagazé lancu 1-8 szénafomos

alkilkarbonilcsoport, el6ny6sen acetilcsoport, egyenes vagy el-

agazo lancu 1-8 szénatomos alkoxicsoport, halogénatom, aril-1-

8 szénatomos alkoxicsoport, elénydésen benziloxi- vagy
feniletiloxicsoport, nitro-, amino- mono-(1-4 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-, 1-8 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-1-8
szénatomos alkil-, ciano-, egyenes vagy eladgazo lancu 1-6
szénatomos alkil-, karboxil-, 1-8 szénatomos

alkoxikarbonilcsoport, olyan 1-4 szénatomos alkilcsoport, ame-

lyet egy vagy tobb fluoratom szubsztitual, elénydsen
trifuormetilcsoport, karboxil-1-8 szénatomos alkil- vagy 1-8
szénatomos alkoxikabonil-1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénato-

mos alkenilcsoport, el6nydsen allilcsoport, 2-6 szénatomos



alkinilcsoport, elénydsen etinil- vagy pr'opargilcsoport, egyenes
vagy elagazo lancia ciano-1-6 szénatomos alkilcsoport, elényé-
sen cianometilcsoport, arilcsoport, amely arilgyék lehet telitet-
len vagy egy- vagy tébbszdrbsen szubsztitualt ugyanazokkal
vagy kildnbdz86 szubsztituensekkel, amely szubsztituens lehet
halogénatom, egyenes vagy elagaz6o lanci 1-8 szénatomos
alkil-, 3-7 szénatomos cikloalkil-, karboxil-, egyenes vagy el-
agazo lancu 1-8 szénatomos alkoxikarbonil-csoport, elédnydsen
terc-butoxikarbonilcsoport, trifluormetil-, hidroxil-, egyenes
vagy elagazo lancu 1-8 szénatomos alkoxicsoport, elénydsen
metoxi- vagy etoxicsoport, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4
szenatomos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-,
ciano-, egyenes vagy elagazdé lanct ciano-1-6 szénatomos
alkilcsoport; ezen feltl tovadbba, az R, Ry vagy R, és R; altala-
nos képletli csoportok egy fuzionalt 6 tagud aroméas gylirit alkot-
hatnak az, egy akridin gytriit alkoté quinolin gylirivel amelyet a
maga reszer6l Dbarmelyik, a gydlr(it alkotd szénatomjan
szubsztitualhatnak az R, Ry, Rz és R; gydkdk, amelyek jelenté-
se megegyezik a korabban megadottakkal;

Z jelentése oxigén- vagy kénatom és a quinolin heterociklus
(la) altalanos képleti szubsztituense a quinolin gylrd vazat al-
koté 2-8-as szénafomok barmelyikéhez kapcsolédhat;

P és Q jelentése egymastol figgetlenil oxigénatom vagy mind-
egyik esetben két hidrogénatom (azaz egy ~CH,~ csoport);

X jelentése nitrogénatom vagy egy C-Rs altalanos képletli cso-
port, amely altalanos képletben Rs jelentése hidrogénatom vagy
1-6 szénatomos alkilcsoport;

n es m egymastol fuggetlenul egy, 0-tol 3-ig terjed6 egész sza-
mot jelent azzal a megkdtéssel, hogy abban az esetben, ha n

értéke 0, akkor X jelentése egy CR5s;Rg altalanos képleti cso-



port, amely altalanos képletben Rs és Rg jelentése egymastél
fliggetlenil hidrogénatom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és
hogy a C=Z altalanos képletli csoport melletti nitrogénatomot
egy hidrogénatom vagy egy 1-6 szénatomos alkilcsoport
szubsztitualja;

R4+ jelentése egyenes vagy elagazé lancd 1-20 szénatomos
alkilgyok, amely lehet telitett vagy 1-t6l 3-ig terjedd kettds
és/vagy harmaskdtéssel telitetlen, €s amelyik lehet
szubsztitualatlan vagy kivant esetben szubsztitualt ugyanazon
vagy masik szénatomokon 1, 2 vagy tobb aril-,
heteroarilcsoporttal, halogénatommal, ciano-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, amino-, mono-(1-
4 szénatomos alkil)-amino- vagy di-(1-4 szénatomos alkil)-
aminocsoporttal; 6-14 szénatomos aril-, 6-14 szénatomos aril-1-
4 szénatomos alkilgyék vagy 2-10 szénatomos heteroaril- vagy
2-10 szenatomos heteroaril-1-4 szénatomos alkilgyék, amelyek
egy vagy tobb heteroatomot tartalmaznak, amely heteroatom
nitrogén, oxigén és kén lehet, és amely gyokékben az 1-4 szén-
atomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébb-
szbrbsen szubsztitualt azonos vagy egymastol eltéré
szubsztituensekkel, amely szubsztitues 1-6 szénatomos
alkilcsoport, halogénatom és oxocsoport (=0) lehet, és amely 6-
14 szénatomos aril- vagy a 2-10 szénatomos heteroaril csoport
lehet szubsztitualatlian vagy egy- vagy tobbszérdésen
szubsztitualt egyforma vagy egymastol kilonb6z6

szubsztituensekkel, amely szubsztituens lehet egyenes vagy el-

agazod lancu 1-8 szénatomos  alkil-, 3-7 szénatomos
cikloalkilcsoport, halogénatom, ciano-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, karboxil-, 1-8

szénatomos alkoxikarbonil-, egyenes vagy elagazé lancu egy



vagy tébb fluoratommal szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-,
elédnydsen trifuormetilcsoport, hidroxil-, egyenes vagy elagazé
lancu 1-8 szénatomos alkoxi-, elébnydsen metoxi- vagy
etoxicsoport amelyekben a szomszédos oxigénatom szintén
kapcsolodhat 1-2 szénatomos alkiléncsoportokhoz, elénydsen
metiléncsoporthoz, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szén-
atomos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-,
arilcsoport amely a maga részér6l lehet szubsztitualatlan vagy
egy- vagy tobbszdérésen szubsztitualt azonos vagy egymastél

eltér6 szubsztituensekkel, amely szubsztituens lehet egyenes

vagy elagazé lancua 1-8 szénatomos alkil-, 3-7 szénatomos
cikloalkil-, karboxil-, egyenes vagy elagazé lancu 1-8 szénato-
mos alkoxikarbonil-, trifuormetil-, hidroxil-, egyenes vagy el-

agazd lancu 1-8 szénatomos alkoxicsoport, elénydsen metoxi-
vagy etoxicsoport, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szén-
atomos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-, ciano-,
egyenes vagy elagazd6 lanca ciano-1-6 szénatomos alkilcsoport;
ezek szerkezeti izomerjeire és sztereoizomerjeire, f6ként
tautomerjeire, diasztereomerjeire és enantiomerjeire, valamint
ezek gyogyszerészetileg elfogadhaté soira, foként sav addicids
sOira vonatkozik.

igy, példaul az (l) altalanos képlet szerinti azon vegylule-
teket, amelyek egy vagy tébb kiralis kézponttal rendelkeznek és
amelyek racematként vannak jelen, altalanos ismert eljarasok-
kal, per se optikai izomerjeikre valaszthatjuk szét, azaz
enantiomerjeikre és diasztereomerjeikre. A szétvalasztast kivi-
telezhetjik oszlopon a kiralis fazisok szerint, vagy egy optikai-
lag aktiv oldoszerbél térténdé atkristalyositassal, vagy egy opti-
kailag aktiv reagenssel, példaul egy optikailag aktiv alkohollal

elvégzett derivalassal amit a gyok eltavolitasa kdvet.



A talalmany szerinti (I) altalanos képleti quinolin szarma-
zékokat ezen fellul szervetlen vagy szerves savakkal atalakit-
hatjuk séva, gydgyszerészeti alkalmazasra féként gydégyszeré-
szetileg elfogadhatd s6kka. Erre a célra megfelelé savak, pél-
daul a sésav, hidrogén bromid, kénsav, foszforsav, fumarsav,
borostyankésav, tejsav, citromsav, ecetsav, borkésav, almasav,
embonsav, malonsav, trifuorecetsav vagy a maleinsav.

Ezenfellil a taldalmany szerinti (I) képletli vegylleteket,
amennyiben egy kell6éen savas <csoportot, példaul egy
karboxilcsoportot is tartalmaznak, kivant esetben szerves vagy
szervetlen bazis alkalmazasaval, atalakithatjuk séva, gyégysze-
részeti alkalmazasra féként gyogyszerészetileg elfogadhato
sokka. Erre a célra alkalmas bazisok, példaul a natrium-
hidroxid, kalium-hidroxid, kalcium-hidroxid, lizin, ciklohexamin,
etanolamin, dietanolamin és a trietanolamin.

A talalmany egy el6nydés megvaldsitasaban az (1) altalanos
képlet szerinti azon quinolin szarmazékokra, amelyekben R, Ry,
R2, R3, X, Z, P, Q n és m jelentése a fent megadottaknak felel
meg, és R4 jelentése:

egy egyenes vagy elagazo lancu 1-20 szénatomos alkil
gyok, amely lehet telitett és 1-3 kettés és/vagy harmas kotéssel
telitetlen, lehet szubsztitualatlan vagy amelyet kivant esetben
ugyanazon vagy masik szén atomon 1, 2 vagy toébb aril-,
heteroarilcsoport, halogénatom, 1-6 szénatomos alkoxi-, amino-
, mono-(1-4 szénatomos alkil)-amino- vagy di-(1-4 szénatomos
alkil)-aminocsoport szubsztitual;

tovabba egy fenil- vagy egy naftil gylri amelyek mindegyi-
ke lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tobbszordésen
szubsztitualt azonos vagy egymastoél eltéré szubsztituensekkel,

példaul egyenes vagy elagazé lancu 1-8 szénatomos alkil-, 3-7

Xy



szénatomos cikloalkilcsoporttal, halogénatommal, karboxil-, 1-8
szénatomos alkoxikarbonil-, egyenes vagy elagazdé lancl, egy
vagy tobb fluoratommal szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-,
elbnydsen a trifuormetilcsoporttal, hidroxil-, egyenes vagy el-
agazo6 lancu 1-8 szénatomos alkoxi-, elényésen metoxi- vagy
etoxicsoporttal, amelyben a szomszédos oxigénatomok kapcso-
l6dhatnak 1-2 szénatomos alkiléncsoportokhoz, elé6ny6sen egy

metiléncsoporthoz; benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szén-

atomos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-,
arilcsoporttal, amelyek a maguk részerdél lehetnek
szubsztitualatlanok vagy egy- vagy tdbbszorésen
szubsztitualtak azonos vagy egymastol eltérd

szubsztituensekkel, példaul egyenes vagy eldagazé lancu 1-8

szénatomos alkil-, 3-7 szénatomos cikloalkil-, karboxil-, egye-
nes vagy elagazo lancu 1-8 szénatomos
alkoxikarbonilcsoporttal, trifuormetil-, hidroxil-, egyenes vagy

elagazdé lanca 1-8 szénatomos alkoxi-, elénydsen metoxi- vagy
etoxicsoporttal, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szénato-
mos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-, ciano-,
egyenes vagy elagazé lancu 1-6 szénatomos alkilcsoporttal;

egy 2-, 4-, 5- vagy 6-pirimidinil gyok vagy egy 2-, 4-, 5-,
vagy 6-pirimidinil-1-4 szénatomos alkil gyék, amely 1-4 szén-
atomos alkil gydk lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébb-
szbrbosen, azonos vagy egymastol eltéré szubsztituenssel pél-
daul 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, halogénatommal,
oxocsoporttal (=0) szubsztitualt, és a 2-, 4-, 5-, vagy 6-
pirimidinilgyék lehet szubsztitualatian vagy 1-3 db, azonos vagy
egymastoél eltérd szubsztituenssel szubsztitualt, amely
szubsztituensként példaul hidrogénatomot, 1-6 szénatomos

alkilcsoportot, halogénatomot, nitro-, amino-, mono-(1-6 szén-



atomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-

, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, 6-10
szénatomos aril-, 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkil-,

vagy fluoratommal egy- vagy tobbszdrbésen szubsztitualt 1-6
szénatomos alkil-, elénydsen trifuormetilcsoportot alkalmazunk;

egy 3-, 4-, 5- vagy 6-piridazinilcsoport vagy egy 3-, 4-, 5-
vagy 6-piridazinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-4
szénatomos alkilgy6ék lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbszérbésen szubsztitualt azonos vagy egymastél kialénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot és oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és a 3-, 4-, 5- vagy ©6-piridazinilgyok lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastoél kalénbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy totbbszoérdésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 5- vagy 6- pirazinilcsoport vagy egy 2-, 3-, 5-
vagy 6-pirazinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-4
szénatomos alkilgydk lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbsz6réosen szubsztitudlt azonos vagy egymastol kiulonbozo
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-

zunk, és a 2-, 3-, 5- vagy 6-pirazinilgydk lehet szubsztitualatlian



vagy 1-3 db azonos vagy egymastél kilénb6zé szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens Ilehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elbnybse
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-cinnolinilcsoport vagy
egy 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-cinnolinil-1-4 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyék Ilehet
szubsztitualatlan vagy egy- vagy tobbszdorb6sen szubsztitualt
azonos vagy egymastol kuloénbdzd szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és a 3-, 4-, 5-, 6-, 7
vagy 8-cinnolinilgyék lehet szubsztitualatlan vagy 1-5 db azo-
nos vagy egymastol kuldnbdzd szubsztituenssel szubsztitualt,
amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos
alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-,
1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-
atommal egy- vagy tobbszordsen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, el6énytbsen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinazolinilcsoport vagy
egy 2-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinazolinil-1-4 szénatomos

alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgydk lehet



tecse

szubsztitualatlan vagy egy- vagy tobbszdrdsen szubsztitualt
azonos vagy egymastél kilédnbdzé szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként hidrogénatomot, 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) alkalma-
zunk, és/vagy a 2-, 4-, 5-, 6-, 7 vagy 8-quinazolinilgyék lehet
szubsztitualatian vagy 1-5 db azonos vagy egymastél kilénbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tObbszo6rdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elé6nydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinoxalinilcsoport vagy
egy 2-, 3-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinoxalinil-1-4 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgydk Ilehet
. szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszordsen szubsztitualt
azonos vagy egymastol kulonbdzé szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és/vagy a 2-, 3-, 5-,
6-, 7 vagy 8-quinoxalinilgydk lehet szubsztitualatlan vagy 1-5
db azonos vagy egymastol kulonbozd szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-
6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,
hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos

alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbsz6rdsen
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szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-ftalazinilcsoport vagy egy
1-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-ftalazinil-1-4 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan
vagy egy- vagy tdébbszérésen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kuldonb6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és/vagy az 1-, 4-, 5-, 6-, 7
vagy 8-ftalazinilgyék lehet szubsztitualatlan vagy 1-5 db azonos
vagy egymastél kilénb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tébbszérdsen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, el6ny6sen egy trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-,
és 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinolilcsoport vagy egy 2-
, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinolil-1-4 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-4 szénatomos alkilgydk lehet szubsztitualatlan
vagy egy- vagy tobbszdérdsen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kialénbdzé szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és a 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7 vagy 8-
quinolilgyok lehet szubsztitualatlan vagy 1-6 db azonos vagy
egymastol kiulonb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,
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elényésen metilcsoport, még elénydsebben 2-metilcsoport, ha-
logénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,
di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos
alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-
6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy
tobbsz6résen szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elény6sen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-izoquinolilcsoport vagy egy
1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-izoquinolil-1-4 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyék Ilehet
szubsztitualatlan vagy egy- vagy tobbsz6résen szubsztitualt
azonos vagy egymastol kuldonb6zé szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=0O) alkalmazunk, és az 1-, 3-, 4-, 5-,
6-, 7 vagy 8-izoquinolilgydk lehet szubsztitualatlan vagy 1-6 db
azonos vagy egymastol kilénb6zd szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy t&bbsz6rdésen
szubsztitualt. 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 6-, 8- vagy 9-[9H]-purinilcsoport vagy egy 2-, 6-, 8-
vagy 9-[9H]-purinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-
4 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy

tobbszérésen szubsztitualt azonos vagy egymastol kialonbozé
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szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és a 2-, 6-, 8- vagy 9-[9H]-purinilgyék lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastol kiiléonbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy to6bbszoérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 6-, 7- vagy 8-[7H]-purinilcsoport vagy egy 2-, 6-, 7-
vagy 8-[7H]-purinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-
4 szénatomos alkilgydk lehet szubsztitualatilan vagy egy- vagy
tobbszérésen szubsztitualt azonos vagy egymastél kialonbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) alkalma-
zunk, és a 2-, 6-, 7 vagy 8-[7H]-purinilgydok lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastoél kilénb6zé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy to&tbbszérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elényodsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;
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egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-akridinilcsoport
vagy egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-akridinil-1-4 szén-
atomos alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyék le-
het szubsztitualatilan vagy egy- vagy tébbszérésen szubsztitualt
azonos vagy egymastél kulédnb6zd szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és az 1-, 2-, 3-, 4-, 5-
, 6-, 7-, 8- vagy 9-akridinilgydk lehet szubsztitualatlan vagy 1-8
db azonos vagy egymastél kilénb6z6 szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszdérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, €és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-fenantridinilcsoport
vagy egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-fenanridinil-1-6
szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénatomos alkilgydk
lehet szubsztitualatlian vagy egy- vagy tobbsz6rdésen
szubsztitualt azonos vagy egymastol kilénbdzé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként hidrogénatomot,
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és az 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-,
8- vagy 9-fenantridinilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy 1-8 db
azonos vagy egymastoél kuléonbozd szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens Ilehet hidrogénatom, 1-6

szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-
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6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszdr6sen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4-, 5- vagy 6-piridilcsoport, amely lehet
szubsztitualatlan vagy 1-4 db azonos vagy egymastol kilénbdzé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidr‘o-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy t6bbszdérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elé6nydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4-, 5- vagy 6-piridinil-1-6 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénatomos alkilgyok lehet
szubsztitualatlan vagy egy- vagy tobbszdérésen szubsztitualt
azonos vagy egymastol kialdnb6z6 szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és/vagy a 2-, 3-, 4-,
5- vagy 6-oiridinilgydk lehet szubsztitualatian vagy 1-4 db azo-
nos vagy egymastdl kiulédnbdz6é szubsztituenssel szubsztitudlt,
amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos
alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-,

1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
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alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-
atommal egy- vagy tobbszdrdsen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, elénydsen trifuorrﬁetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4- vagy 5-tienilcsoport vagy egy 2-, 3-, 4- vagy
5-tienil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénato-
mos alkilgydk lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszoro-
sen szubsztitualt azonos vagy egymastol kilénb6z6
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) alkalma-
zunk, és a 2-, 3-, 4- vagy 5-tienilgydk lehet szubsztitualatlian
vagy 1-3 db azonos vagy egymastdl kulénbdz6 szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszérbdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elédnydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4- vagy 5-tiazolilcsoport vagy egy 2-, 4- vagy 5-
tiazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénato-
mos alkilgydk lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszoro-
sen szubsztitualt azonos vagy egymastol kulénb6z6
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) alkalma-
zunk, és a 2-, 4- vagy b5-tiazolilgybk lehet szubsztitualatlan
vagy 1-2 db azonos vagy egymastol kilénb6zé szubsztituenssel

szubsztitualt, amely szubsztituens Ilehet hidrogénatom, 1-6
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szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszdérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénybsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 3-, 4- vagy 5-izotiazolilcsoport vagy egy 3-, 4- vagy 5-
izotiazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szén-
atomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébb-
sz6rdsen szubsztitualt azonos vagy egymastdl kulénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és a 3-, 4- vagy 5-izotiazolilgydk lehet szubsztitualatlian
vagy 1-2 db azonos vagy egymastol kilénb6z6 szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-
6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,
hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdébbszdérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4-, 5-, 6- vagy 7-benzotiazolilcsoport vagy egy 2-,
4-, 5-, 6- vagy 7-benzotiazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-6 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatian
vagy egy- vagy tObbszéréosen szubsztitualt azonos vagy egy-

mastol kalonb6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
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1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és a 2-, 4-, 5-, 6- vagy 7-
benzotiazolilgydék lehet szubsztitualatlan vagy 1-4 db azonos
vagy egymastél kilénbdz8 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tobbszdrésen szubsztitudlt 1-6 szénatomos
alkil-, elé6nydsen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 4- vagy 5-imidazolilcsoport vagy egy 1-, 2-, 4-
vagy 5-imidazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgyék lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbszorosen szubsztitualt azonos vagy egymastél kiulonbozd
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és az 1-, 2-, 4- vagy b5-imidazolilgyék lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastol kilonboz6
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tébbszdrosen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;
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egy 1-, 3-, 4- vagy 5-pirazolilcsoport vagy egy 1-, 3-, 4-
vagy 5-pirazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbsz6résen szubsztitualt azonos vagy egymastél kilénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és az 1-, 3-, 4- vagy 5-pirazolilgy6k lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastél kuléonbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy t6bbszdérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-pirrolilcsoport vagy egy 1-, 2-, 3-,
4- vagy 5-pirrolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgy6k lehet szubsztitualatian vagy egy- vagy
tobbszérésen szubsztitualt azonos vagy egymastol kulonbozs
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és az 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-pirrolilgydk lehet
szubsztitualatlan vagy 1-4 db azonos vagy egymastol kiilonbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,

karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
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alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tébbszérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 3- vagy 5-[1.2.4]-triazolilcsoport vagy egy 1-, 3-
vagy 5-[1.2.4]-triazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben
az 1-6 szénatomos alkilgydk lehet szubsztitualatlan vagy egy-
vagy tébbszorésen szubsztitualt azonos vagy egymastdl kildn-
b6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként hidrogén-
atomot, 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és az 1-, 3- vagy 5-[1.2.4]-
triazolilgyok lehet szubsztitualatlan vagy 1-2 db azonos vagy
egymastol kulénb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely
szubsztituens lehet 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom,
nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6
szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szén-
atomos alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tébbszd-
résen szubsztitudlt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 4- vagy 5-[1.2.3]-triazolilcsoport vagy egy 1-, 4-
vagy 5-[1.2.3]-triazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben
az 1-6 szénatomos alkilgyték lehet szubsztitualatlan vagy egy-
vagy tobbszdrésen szubsztitudlt azonos vagy egymastol kulén-
b6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénato-
mos alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) al-
kalmazunk, és az 1-, 4- vagy 5-[1.2.3]-triazolilgydk lehet
szubsztitualatlan vagy 1-2 db azonos vagy egymastol kiulénbdzé

szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
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génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tOobbszdrbsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénybésen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

A egy 1- vagy 5-[71H]-tetrazolilcsoport vagy egy 1- vagy 5-
[1H]-tetrazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgyék lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbszdrdosen szubsztitualt ’azonos vagy egymastél kilénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) alkalma-
zunk, és az 1- vagy 5-[1H]-tetrazolilgydk lehet szubsztitualatlan

vagy, hidrogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, halo-

génatommal, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilaminocsoporttal,

fluoratommal egy- vagy tobbszérésen szubsztitualt 1-6 szén-
atomos alkil-, elénydsen trifuormetilcsoporttal, 6-10 szénato-
mos aril-, és 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos
alkilcsoporttal szubsztitualt;

egy 2- vagy 5-[2H]-tetrazolilcsoport vagy egy 2- vagy 5-
[2H]-tetrazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbsz6résen szubsztitualt azonos vagy egymastél kilonbozo
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos

alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
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zunk, és a 2- vagy 5-[2H]-tetrazolilgyék lehet szubsztitualatlan

vagy, hidrogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, halo-

génatommal, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilaminocsoporttal,

fluoratommal egy- vagy tdébbszdrésen szubsztitualt 1-6 szén-
atomos alkil-, elénydsen trifuormetilcsoporttal, 6-10 szénato-
mos aril-, és 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos
alkilcsoporttal szubsztitualt;

egy 2-, 4- vagy 6-[1.3.5]-triazinilcsoport vagy egy 2-, 4-
vagy 6-[1.3.5]-triazinil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben
az 1-6 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy-
vagy tobbszoérésen szubsztitualt azonos vagy egymastol kilén-
b6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként hidrogén-
atomot, 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0O) alkalmazunk, és a 2-, 4- vagy 6-[1.3.5]-
triazinilgyék lehet szubsztitualatian vagy 1-2 db azonos vagy
egymastol kulénbdz6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy téobbszdérésen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, elénydsen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4- vagy 5-oxazolilcsoport vagy egy 2-, 4- vagy 5-
oxazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szén-

atomos alkilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébb-



22 e®e cee e : .o

szérbsen szubsztitualt azonos vagy egymastol kiléonb6zé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és a 2-, 4- vagy 5-oxazolilgydék lehet szubsztitualatian
vagy 1-2 db azonos vagy egymastél kilénb6z6 szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszdérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénybsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 3-, 4- vagy 5-izoxazolilcsoport vagy egy 3-, 4- vagy 5-
izoxazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szén-
atomos alkilgyok lehet szubsztitualatian vagy egy- vagy tébb-
szO8résen szubsztitualt azonos vagy egymastél kiulonbozd
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és a 3-, 4- vagy 5-izoxazolilgydk lehet szubsztitualatian
vagy 1-2 db azonos vagy egymastdl kilénb6zé szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens Ilehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogenatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszorbsen

szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
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trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- vagy 7-indolilcsoport vagy egy 1-,
2-, 3-, 4-, 5-, 6- vagy 7-indolil-1-6 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-6 szénatomos alkilgydk lehet szubsztitualatian
vagy egy- vagy tobbszdrésen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kildnbdz6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és az 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- vagy
7-indolilgydk lehet szubsztitualatian vagy 1-6 db azonos vagy
egymastol kuléonb6zé szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tébbszdrdsen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, elé6nydsen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

ezek izomerjeire, fé6ként tautomerjeire, diasztereomerjeire
és enantiomerjeire, tovabb4 gydégyszerészetileg elfogadhatd so-
ira, f6ként ezek sav addicidés soéira vonatkozik.

A talalmany egy tovabbi megvalésitasaban az (1) altalanos
keplet szerinti azon quinolin szarmazékokra vonatkozik, amely
szerkezeti képletben R, Ry, R2, R3, X, Z, P, Q, n és m jelentése
a korabban megadottaknak felel meg, R4 jelentése
szubsztitualatlan vagy 1-5 db, azonos vagy egyméastél kulénbd-
z6 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal szubsztitualt fenilcsoport,
amelyben a szomszédos oxigénatomok 1-2 szénatomos

alkiléncsoportokhoz kapcsolédhatnak.
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A talalmany egy tovabbi megvaldositasdban az (l) altalanos
képlet szerinti azon quinolin szadrmazékokra vonatkozik, amely
szerkezeti képletben R, Ry, Rz, R3, X, Z, P, Q, n és m jelentése
a korabban megadottaknak felel meg, Rs jelentése egy 3,5-
dimetoxifenilcsoport.

A talalmany egy tovabbi megvaldsitasaban az (I) altalanos
képlet szerinti azon quinolin szarmazékokra vonatkozik, amely
szerkezeti képletben R4 jelentése a korabban megadottaknak
felel meg, R, Ry, R2, Rz mindegyike hidrogénatom, X jelentése
nitrogénatom, Z jelentése oxigénatom, P és Q mindegyike két
hidrogénatomot jelent (azaz egy —CH,- csoportot), m értéke O,
n értéke pedig 2.

A taldlmany egy tovabbi megvaldositdsaban az (I) altalanos
képlet szerinti azon quinolin szarmazékokra vonatkozik, amely
szerkezeti képletben R, Ry, R2, R3 mindegyike hidrogénatom, Z
jelentése oxigénatom, X jelentése nitrogénatom, P és Q mind-
egyike két hidrogénatomot jelent (azaz egy —CH,— csoportot) m
értéke 0, n értéke 2, R4 jelentése pedig egy 3,5-
dimetoxifenilgyodk.
| A taldalmany egy tovabbi szempontja szerint egy, az (1) al-
talanos képlet szerinti quinolin szarmazékok eldallitasara szol-
galo eljarasra vonatkozik, amely eljaras soran a (ll) altalanos
képletid quinolin karbonsavat, amely altalanos képletben R, Rj,
R, és R; jelentése a korabban megadottaknak felel meg, Z je-
lentése oxigén- vagy kénatom, Y olyan tavozd csoportot jelent,
mint egy hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, ami elénydsen
egy metoxi- vagy etoxicsoport, halogéenatom, -O-tozili-, -O-
mezil- vagy imidazolilcsoport, reagaltatjuk a (Ill) altalanos kép-
let szerinti aminnal, amely altalanos képletben R4, X, P, Q, m

és n jelentése a korabban megadottaknak felel meg, és amely
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eljarasban, szikség szerint alkalmazunk olddészereket és se-
gédanyagokat, és igy megkapjuk a kivant quinolin szarmazéko-

kat.

Eldallitasi eljaras

Az (l) altalanos képlet szerinti vegyiileteket az 1. reakci6-
vazlat szerint allithatjuk eléd.

A (Il) és (lIl) altalanos képletl kiindulasi vegylleteket be-
szerezhetjuk kereskedelmi forgalomban, vagy eldallithatjuk
ezeket ismert eljarasokkal per se. A (Il) és a (Ill) altalanos kép-
let szerinti kiinduldsi vegylletek hasznos intermedierek az ()
altalanos képlet szerinti quinolin szarmazékok talalmany sze-
rinti eléallitasaban.

A szukség szerint alkalmazasra keriulé oldészerek, segéd-
anyagok és a reakcié paraméterei, példaul a reakcié hé6mérsék-
lete és ideje szakember szamara nyilvanvaldak.

A talalmany szerinti (l) altalanos képleti quinolin szarma-
zékok gyoégyszerként alkalmazhatéak, fé6ként tumor ellenes ha-
tasuk kévetkeztében eml6sdk, f6leg ember, de ugyszintén hazi-
allatok, példaul |6, szarvasmarha, kutya, macska, nydal, birka,
baromfi, stb. kezelésében.

A taladalmany egy tovabbi szempontja szerint egy emlésok-
ben, f6leg emberben a tumorok lekizdésére iranyuld eljarasra
is vonatkozik, amely eljaras soran az emiésnek beadjuk az (I)
altalanos képleti legaldbb egy quinolin szarmazék tumor keze-
lésére hatdsos mennyiségét. A talalmany szerinti quinolin
szarmazék kérdéses, a kezelés soran beadasra szant terapia-
san hatékony mennyisége tobbek kéz6tt az onkdzis stulyossaga-
tol, a beteg életkoratdl és nemétdl, a beadas mdodjatédl és a ke-

zelés id6tartamatol fiugg. A beadas lehet oralis, rektalis, szaj
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nyalkahartyajarol toérténd (példaul szublinqualis), parenteralis
(példaul szubkutan, intramuszkularis, intradermalis vagy intra-
vénas), kuls6leges vagy transzdermalis.

A talalméany egy tovabbi szempontja szerint tumorok keze-
lésére alkalmazhatéo gyogyszerkészitményekre is vonatkozik,
amely gyogyszerkészitmények hatéanyagként az 1-4 igénypon-
tok szerinti, legalabb egy quinolin szarmazékot vagy ennek
gyogyszereszetileg elfogadhatdé soéjat tartalmazzak, szlikség
szerint szokasos gybégyszerészetileg elfogadhaté segédanyag-
okkal, adalekokkal és vivbanyagokkal egyltt. A gyogyszerké-
szitmények lehetnek szilard, félszilard, folyékony vagy aeroszol
készitmenyek. Megfelelé szilard gyodégyszerkészitmény forma
példaul a kapszula, por, granulatum és a tabletta. Megfelel6
félszilard gyégyszerkészitmény forma példaul a ken6cs, krém,
gel, paszta, szuszpenzid, valamint az o/v és v/o emulziék. Meg-
felel6 folyékony gyégyszerkészitmény forma példaul a steril, vi-
zes, parenteralis beadasra alkalmas, a beteg vérével izoténias
injekcio.

A talalmanyt a tovabbiakban, a korlatozas igénye nélkul

példakkal szemléltetjuk.

Példak
1-(3,5-dimetoxifenil)-4-(4-quinolil-karbonil)piperazin

2 g (11,5 mdl) quinolin-4-karbonsavat elszuszpendaltunk
80 m|l DMF-ben. Keverés kdzben a szuszpenzidohoz hozzaadtunk
1,74 g (17,2 mo6l) N-metilmorfolint, majd 8,95 g (17,2 mol) Py-
BOP (1-benzotriazolil-tripirrolidinofoszfonium-hexafluorfoszfat)
és 2,56 g (11,5 mol) 1-(3,5-dimetoxifenil)-piperazin 25 ml DMF-

ben Iévé oldatat. A keveréket szobahdémérsékleten 12 6ran at
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kevertettik majd a DMF-et cs6kkentett nyomason ledesztillaltuk
és a maradékot szilicium-dioxid oszlopon tisztitottuk (Kieselgel
60, gyarté: Merck AG Darmstadt) mobil fazisként
diklé6rmetan/metanol/25%-0s ammoénia (90:10:1) elegyét alkal-
mazva.

Kinyerés:3,4 g (az elméleti mennyiség 78,3 %-a)

olvadaspont: 146-148°C

1. A sejtburjanzast gatlé hatas vizsgalata kilédnb6zd sejtkultu-

rakban

A D-43411 anyag sejtburjanzas gatlé hatasat vizsgaltuk a
sejtburjanzas vizsgalatdhoz szokasosan alkalmazott sejtkulta-
rakban. Az altalunk kivitelezett vizsgalatban a sejtek
dehidrogenaz aktivitasat mértuk, amely alkalmas médszer a sej-
tek vitalitasanak, és kdzvetetten, szamanak meghatarozasara.
Human méhnyakrdak KB/HelLa (ATCC/CCL17), patkany limfocita
leukémia L1210 (ATCC CCL-219), human eml6rdk MCF-7 (ATCC
HTB22) és ovarium adenokarcinoma SKOV-3 (ATCC HTB77)
sejtkulturakat hasznaltunk a vizsgalatokhoz. Ezek nagyon jél
jellemezhet6, elfogadott sejtkulturak amelyeket az ATCC-t6I
szereztik be és tenyésztettuk.

A vizsgalati eredményeket az 1. tablazat tartalmazza,
amelybé6l lathaté a D-43411 igen markans sejtbufjénzés gatlé
hatékonysaga az SKOV-3, L-1210 és a HELA/KB sejtkultGrak-
ban. Az MCF7 sejtkultura kilondsen lasst névekedésének ko-
vetkeztében a D-43411 egy 48 6ras vizsgalati periédusban
gyenge hatast mutat (3,16 ug/ml koncentraciéban 18%-os gat-

las, amit >3,16-nak jelolink).

1. tablazat
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In-vitro citotoxicitas vizsgalata sejtkultarakban

(az értékeket 5 minta koncentraciojabél hataroztuk meg)

XTT vizsgalat IC* [ug/mi]
D szerkezet | MW | SKOV-3| L1210 |KB/HelLa|MCF7

szam

D-43411 429 | <0,0003 |<0,0003 | <0,0003 | >3,16

2. Eljaras

XTT- teszt a sejtek dehidrogenaz aktivitdsanak meghatarozasa-

ra

A kitapadva novekvd tumor sejteket a HeLa/KB, a SKOV-3
és az MCF7 sejtkultarakban valamint az L1210 leukémia sejt-
kulturaban szuszpenziéban, standard koriimények kozott, gaz
bemenettel ellatott inkubatorban, 37°C hémérsékleten, 5%-o0s
CO. es 95% nedvességtartalmi levegében tenyésztettuk. A
vizsgalat els6é napjan a kitapadd sejteket levalasztottuk tripszi-
nes EDTA alkalmazéasaval, majd centrifugalassal pelletizaltuk. A
sejt pelleteket ezutan RPMI tenyészté kdzegben Gjra szuszpen-
daltuk és a megfelel6 szamu sejt mennyiségeket 96 rezervoaros
mikrotitralo lemezre helyeztiik. A lemezeket ezutan egy éjsza-
kara a gaz bemenettel ellatott inkubatorba helyeztik. A vizsga-
lati anyagokbdl a vizsgalat 2. napjan szokvanyos DMSO oldato-
kat készitettink, és megfelel6 koncentracidéra higitottuk ezeket
a sejtkulturak tenyészté oldataval. Ezt az oldatot aztan hozza-
adtuk a gaz bemenettel ellatott inkubatorban 1évd sejtekhez
amelyeket ezutan 45 o6ran at inkubaltunk. Azokat a sejteket,
amelyeket nem kezeltink a hatéanyaggal, kontrolként hasznal-

tuk.
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Az XTT vizsgalathoz feloldottunk 1 mg/ml XTT-t (natrium-
3'-[1-(fenilaminokarbonil)-3,4-tetrazolium]-bisz(4-metoxi-6-
nitro)benzolszulfonsav) fenol véréset nem tartalmazo RPMI-
1640 kozegben. Ezen fellil elkészitetttk a PMS (N-
metildibenzopirazin-metilszulfat) 0,383 mg/ml-es oldatat fosz-
fattal pufferelt s6oldatban (PBS). A vizsgalat 4. napjan az XTT-
PMS elegybdl tartalyonként 75 pl-t pipettaztunk a sejtekhez,
amelyeket ezutdan a vizsgalati anyaggal tovabb inkubaltunk 45
oran at. Végezetiul az XTT oldatot, réviddel az alkalmazas elétt,
50:1 aranyban 6sszekevertik a PMS oldattal. A sejteket tartal-
mazd rezervoarokat a gaz bemenettel ellatott inkubatorban to-
vabb inkubaltuk meg 3 6ran at, ezutan egy fotométerrel meg-
mértik az optikai stiriséguket (OD4soonm).

Az OD4gonm segitségével kiszamitottuk a kontrolhoz viszo-
nyitott szazalékos gatlasi értékeket. A sejtburjanzas gatléo ha-

tast regressziés analizissel hataroztuk meg.

1. példa
50 mg hatbéanyagot tartalmazoé tabletta
Osszetétel:
(1) hatéanyag 50,0 mg
(2) laktoz 98,0 mg

(3) kukorica keményité6 50,0 mg
(4) polivinilpirrolidon 15,0 mg
(5) magnézium-stearat 2,0 mg

dsszesen: 215,0 mg

Technoloégia:
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Az (1), (2) és (3) anyagokat 6sszekevertuk és a (4) vizes
oldataval granulaltuk. A megszaritott granulatumot 6sszekever-

tik (5)-tel, és ezt a keveréket tablettaztuk.

2. példa
50 mg hatéanyagot tartalmazd kapszula
Osszetétel:
(1) hatdéanyag 50,0 mg
(2) kukorica kemeényité (szaraz) 58,0 mg
(3) laktéz por 50,0 mg
(4) magnézium-stearat 2,0 mg
dsszesen: 160,0 mg

Technolégia:

Az (1) és (3) anyagokat egyutt meg6roltik. Az 6rolt keve-
reket hozzadadtuk erélyes keverés kdzben a (2) és (4) anyagok
keverékéhez. Ezutan ezt a port egy kapszulatdltéd berendezésen

beletoltottik 3-as méretli kemény zselatin kapszulakba.
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Az (I) altalanos képlet szerinti quinolin szadrmazékok, amely
altalanos képletben:

R, R{, R, és R3 barmelyikhez kapcsol6édhat a quinolin 2-8-as
szénatomjai koéziul, lehetnek egyformak, vagy kilénbézbéek, és
egymastol fiuggetlentul a jelentésik lehet hidrogénatom, egye-
nes vagy elagazd lancu 1-8 szénatomos alkil-, 3-7 szénatomos
cikloalkil-, egyenes vagy eladgazé lancud 1-8 szénatomos
alkilkarbonilcsoport, eld6nyésen acetilcsoport, egyenes vagy el-
agazo lancu 1-8 szénatomos alkoxicsoport, halogénatom, aril-1-
8 szénatomos alkoxicsoport, elénydsen benziloxi- vagy
feniletiloxicsoport, nitro-, amino- mono-(1-4 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-, 1-8 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-1-8
szénatomos alkil-, ciano-, egyenes vagy elagaz6 lancia 1-6
szénatomos alkil-, karboxil-, 1-8 szénatomos

alkoxikarbonilcsoport, olyan 1-4 szénatomos alkilcsoport, ame-

lyet egy vagy tébb fluoratom szubsztitual; elénydsen
trifuormetilcsoport, karboxil-1-8 szénatomos alkil- vagy 1-8
szénatomos alkoxikabonil-1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénato-

mos alkenilcsoport, elényésen allilcsoport, 2-6 szénatomos
alkinilcsoport, el6nydsen etinil- vagy propargilcsoport, egyenes
vagy elagazo lancd ciano-1-6 szénatomos alkilcsoport, elényo-
sen cianometilcsoport, arilcsoport, amely aril gydk lehet telitet-
len vagy egy- vagy tobbszdrosen szubsztitualt ugyanazokkal
vagy kulénbdz8 szubsztituensekkel, amely szubsztituens lehet
halogénatom, egyenes vagy elagazo lancu 1-8 szénatomos
alkil-, 3-7 szénatomos cikloalkil-, karboxil-, egyenes vagy el-

agazd lancu 1-8 szénatomos alkoxikarbonil-csoport, elénydsen
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terc-butoxikarbonilcsoport, trifluormetil-, hidroxil-, egyenes
vagy elagazdé lancu 1-8 szénatomos alkoxicsoport, elédnydsen
metoxi- vagy etoxicsoport, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4
szénatomos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-,
ciano-, egyenes vagy elagazdé lanclu ciano-1-6 szénatomos
alkilcsoport; ezen felll tovabba, az R, Ry vagy R, és Rj; altala-
nos képleti csoportok egy fuzionalt 6 tagi aromas gylrit alkot-
hatnak az, egy akridin gylrit alkoté quinolin gylriivel amelyet a
maga reészérél barmelyik, a gydlrit alkotd szénatomjan
szubsztitualhatnak az R, Ry, R, és R; gyokok, amelyek jelenté-
se megegyezik a korabban megadottakkal;

Z jelentése oxigén- vagy kénatom és a quinolin heterociklus
(la) altalanos képletli szubsztituense a quinolin gyliri vazat al-
koté 2-8-as szénatomok barmelyikéhez kapcsolédhat;

P és Q jelentéese egymastol fuggetlentl oxigénatom vagy mind-
egyik esetben két hidrogénatom (azaz egy —CH,~ csoport);

X jelentése nitrogénatom vagy egy C-Rs altalanos képlet(i cso-
port, amely altalanos képletben Rs jelentése hidrogénatom vagy
1-6 szénatomos alkilcsoport;

n és m egymastol fuggetlentul egy, 0-t6l 3-ig terjed®é egész sza-
mot jelent azzal a megkd&téssel, hogy abban az esetben, ha n
értéke 0, akkor X jelentése egy CRsRs altalanos képletii cso-
port, amely altalanos képletben Rs és Rs jelentése egymastdl
fuggetlentl hidrogénatom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és
hogy a C=Z altalanos képletlii csoport melletti nitrogénatomot
egy hidrogénatom vagy egy 1-6 szénatomos alkilcsoport
szubsztitualja;

R4 jelentése egyenes vagy elagazé lanct 1-20 szénatomos
alkilgyoék, amely lehet telitett vagy 1-t61 3-ig terjedd kettds

és/vagy harmaskdtéssel telitetlen, és amelyik lehet
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szubsztitualatlan vagy kivant esetben szubsztitualt ugyanazon
vagy masik szénatomokon 1, 2 vagy tébb aril-,
heteroarilcsoporttal, halogénatommal, ciano-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, amino-, mono-(1-
4 szénatomos alkil)-amino- vagy di-(1-4 szénatomos alkil)-
aminocsoporttal; 6-14 szénatomos aril-, 6-14 szénatomos aril-1-
4 szénatomos alkilgy6ék vagy 2-10 szénatomos heteroaril- vagy
2-10 szénatomos heteroaril-1-4 szénatomos alkilgy6k, amelyek
egy vagy tébb heteroatomot tartalmaznak, amely heteroatom
nitrogén, oxigén és kén lehet, és amely gy6kékben az 1-4 szén-
atomos alkilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tobb-
szO6rbsen szubsztitualt azonos vagy egymastol eltéré
szubsztituensekkel, amely szubsztitues 1-6 szénatomos
alkilcsoport, halogénatom és oxocsoport (=0O) lehet, és amely 6-
14 szénatomos aril- vagy a 2-10 szénatomos heteroaril csoport
lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tdbbszdrésen
szubsztitualt egyforma vagy egymastol kildnb6z6
szubsztituensekkel, amely szubsztituens lehet egyenes vagy el-
agazé lancu 1-8 szénatomos alkil-, 3-7 szénatomos
cikloalkilcsoport, halogénatom, ciano-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, karboxil-, 1-8
szénatomos alkoxikarbonil-, egyenes vagy elagazé lancd egy
vagy tobb fluoratommal szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-,
elényoésen trifuormetilcsoport, hidroxil-, egyenes vagy elagazé
lanca 1-8 szénatomos alkoxi-, elénydsen metoxi- vagy
etoxicsoport amelyekben a szomszédos oxigénatom szintén
kapcsolédhat 1-2 szénatomos alkiléncsoportokhoz, elény&sen
metiléncsoporthoz, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szén-
atomos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-,

arilcsoport amely a maga részérdl lehet szubsztitualatian vagy



34 I S

egy- vagy tobbszorosen szubsztitualt azonos vagy egymastol

elter6 szubsztituensekkel, amely szubsztituens lehet egyenes

vagy elagazo lancu 1-8 szénatomos alkil-, 3-7 szénatomos
cikloalkil-, karboxil-, egyenes vagy elagazo lanca 1-8 szénato-
mos alkoxikarbonil-, trifuormetil-, hidroxil-, egyenes vagy el-

agazo lancu 1-8 szénatomos alkoxicsoport, elényésen metoxi-
vagy etoxicsoport, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szén-
atomos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-, ciano-,
egyenes vagy elagazd lancu ciano-1-6 szénatomos alkilcsoport;

ezek szerkezeti izomerjei és sztereoizomerjei, foéként
tautomerjei, diasztereomerjei és enantiomerjei, valamint ezek
gyogyszerészetileg elfogadhato soi, f6ként sav addicios soi.
2. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képleti quinolin szar-
mazékok, amelyek altalanos képletben R, Ry, Ry, Rj, X, Z, P, Q
n és m jelentése a fent megadottaknak felel meg, €s R4 jelenté-
se:

egy egyenes vagy eldgazdé lanca 1-20 szénatomos alkil
gyék, amely lehet telitett és 1-3 kett6s és/vagy harmas kétéssel
telitetlen, lehet szubsztitualatlan vagy amelyet kivant esetben
ugyanazon vagy masik szén atomon 1, 2 vagy tébb aril-,
heteroarilcsoport, halogénatom, 1-6 szénatomos alkoxi-, amino-
. mono-(1-4 szénatomos alkil)-amino- vagy di-(1-4 szénatomos
alkil)-aminocsoport szubsztitual;

egy fenil- vagy egy naftil gyliri amelyek mindegyike lehet
szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszérésen szubsztitualt
azonos vagy egymastol eltéré szubsztituensekkel, példaul
egyenes vagy elagazo lanci 1-8 szénatomos alkil-, 3-7 szén-
atomos cikloalkilcsoporttal, halogénatommal, ciano-,1-6 szén-
atomos alkoxikarbonilamino-, 1-6 szénatomos alkoxi-, karboxil-,

1-8 szénatomos alkoxikarbonil-, egyenes vagy elagazd lancu,
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egy vagy tébb fluoratommal szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-,

elénydsen a trifuormetilcsoporttal, hidroxil-, egyenes vagy el-
agazo lancu 1-8 szeénatomos alkoxi-, el6ny6sen metoxi- vagy
etoxicsoporttal, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szénato-
mos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-,
arilcsoporttal, amelyek a maguk részerél lehetnek
szubsztitualatlanok vagy egy- vagy tdobbszdérosen
szubsztitualtak azonos vagy egymastol eltérd

szubsztituensekkel, példaul egyenes vagy elagazé lanca 1-8

szénatomos alkil-, 3-7 szénatomos cikloalkil-, karboxil-, egye-
nes vagy elagazo lancu 1-8 szénatomos
alkoxikarbonilcsoporttal, trifuormetil-, hidroxil-, egyenes vagy

elagazo6 lancu 1-8 szénatomos alkoxi-, el6nyésen metoxi- vagy
etoxicsoporttal, benziloxi-, nitro-, amino-, mono-(1-4 szénato-
mos alkil)-amino-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-, ciano-,
egyenes vagy elagazo6 lanca 1-6 szénatomos alkilcsoporttal;

egy 2-, 4-, 5- vagy 6-pirimidinilcsoport vagy egy 2-, 4-, 5-,
vagy 6-pirimidinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amely 1-4 szén-
atomos alkilgydk lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébb-
sz0rOosen, azonos vagy egymastdl eltéré szubsztituenssel pél-
daul 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, halogénatommal,
oxocsoporttal (=0) szubsztitualt, és a 2-, 4-, 5-, vagy 6-
pirimidinilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy 1-3 db, azonos vagy
egymastol eltéré szubsztituenssel szubsztitualt, amely
szubsztituensként példaul hidrogénatomot, 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot, nitro-, amino-, mono-(1-6 szén-
atomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-
, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, 6-10

szénatomos aril-, 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkil-,
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vagy fluoratommal egy- vagy tobbszérosen szubsztitualt 1-6
szénatomos alkil-, elé6nydsen trifuormetilcsoportot alkalmazunk;

egy 3-, 4-, 5- vagy 6-piridazinilcsoport vagy egy 3-, 4-, 5-
vagy 6-piridazinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-4
szénatomos alkilgyc’jk lehet szubsztitualatilan vagy egy- vagy
tobbsz6érésen szubsztitualt azonos vagy egymastdl kulénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot és oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és a 3-, 4-, 5- vagy 6-piridazinilgy6k lehet
szubsztitualatian vagy 1-3 db azonos vagy egymastol kalénbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy t6bbszérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 5- vagy 6- pirazinilcsoport vagy egy 2-, 3-, 5-
vagy 6-pirazinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-4
szénatomos alkilgyék lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbszérosen szubsztitualt azonos vagy egymastdl kilénbézé
szﬁbsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és a 2-, 3-, 5- vagy 6-pirazinilgyék lehet szubsztitualatlan
vagy 1-3 db azonos vagy egymastol killénbdzd szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,
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hidroxil-, 1-6 szeénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tObbszdrésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydse
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-cinnolinilcsoport vagy egy 3-,
4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-cinnolinil-1-4 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan
vagy egy- vagy tobbszérésen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kuldnbdéz6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, haldgénatomot vagy
oxocsoportot (=0O) alkalmazunk, és a 3-, 4-, 5-, 6-, 7 vagy 8-
cinnolinilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy 1-5 db azonos vagy
egymastol kiulonb6zé szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tébbsz6résen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, elénybsen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinazolinilcsoport vagy egy
2-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinazolinil-1-4 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgydk lehet
szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszérosen szubsztitualt
azonos vagy egymastdl kulénb6zé szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként hidrogénatomot, 1-6 szénatomos

alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
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zunk, és/vagy a 2-, 4-, 5-, 6-, 7 vagy 8-quinazolinilgydk lehet
szubsztitualatlan vagy 1-5 db azonos vagy egymastél kilénbdzd
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszdérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elébnydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinoxalinilcsoport vagy egy
2-, 3-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinoxalinil-1-4 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgytk lehet
szubsztitualatlan vagy egy- vagy tObbszorésen szubsztitualt
azonos vagy egymastol kilonb6z6 szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és/vagy a 2-, 3-, 5-,
6-, 7 vagy 8-quinoxalinilgyék lehet szubsztitualatlan vagy 1-5
db azonos vagy egymastél kialonbdézé szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens Ilehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szenatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy t6bbszérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;
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egy 1-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-ftalazinilcsoport vagy egy 1-,
4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-ftalazinil-1-4 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan
vagy egy- vagy tobbszérosen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kilonbdzd szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és/vagy az 1-, 4-, 5-, 6-, 7
vagy 8-ftalazinilgytk lehet szubsztitualatlan vagy 1-5 db azonos
vagy egymastdl kilonb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tobbsz6érosen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, el6ny6sen egy trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-,
és 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinolilcsoport vagy egy 2-
, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-quinolil-1-4 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlian
vagy egy- vagy tobbszdrésen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kilénbdz6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és a 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7 vagy 8-
quinolilgyék lehet szubsztitualatlan vagy 1-6 db azonos vagy
egymastol kulonb6z8 szubsztituenssel szubsztitualt, amely
szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,
elény6ésen metilcsoport, még elényésebben 2-metilcsoport, ha-
logénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos



. ® vevy o6
o o .

40 o .

alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-
6 szenatomos alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy
tobbsz6résen szubsztitudlt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-izoquinolilcsoport vagy egy
1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- vagy 8-izoquinolil-1-4 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyék lehet
szubsztitudlatlan vagy egy- vagy tébbszdérédsen szubsztitualt
azonos vagy egymastol kuldonb6z6 szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és az 1-, 3-, 4-, 5-,
6-, 7 vagy 8-izoquinolilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy 1-6 db
azonos vagy egymastol kilonbozé szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 6-, 8- vagy 9-[9H]-purinilcsoport vagy egy 2-, 6-, 8-
vagy 9-[9H]-purinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-
4 szénatomos alkilgydk lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbszOrésen szubsztitualt azonos vagy egymastol kilénbozd
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-

zunk, és a 2-, 6-, 8- vagy 9-[9H]-purinilgydk lehet
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szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastél kiilénbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tébbszérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénybsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 6-, 7- vagy 8-[7H]-purinilcsoport vagy egy 2-, 6-, 7-
vagy 8-[7H]-purinil-1-4 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-
4 szénatomos alkilgydok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbsz6résen szubsztitualt azonos vagy egymastél kiulénboézé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és a 2-, 6-, 7 vagy 8-[7H]-purinilgyék lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastol kiillénbdzé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
genatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszdrdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-akridinilcsoport
vagy egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-akridinil-1-4 szén-

atomos alkilcsoport, amelyben az 1-4 szénatomos alkilgyok le-
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het szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszérésen szubsztitualt
azonos vagy egymastol kulénb6z6 szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és az 1-, 2-, 3-, 4-, 5-
, 6-, 7-, 8- vagy 9-akridinilgydok lehet szubsztitualatlan vagy 1-8
db azonos vagy egymastdol kilédnbdzé szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-
6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,
hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy t6bbszérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elény6sen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-fenantridinilcsoport
vagy egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- vagy 9-fenanridinil-1-6
szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénatomos alkilgyok
lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tobbszorbsen
szubsztitualt azonos vagy egymastol kilonbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként hidrogénatomot,
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=O) alkalmazunk, és az 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-,
8- vagy 9-fenantridinilgy6k lehet szubsztitualatian vagy 1-8 db
azonos vagy egymastol kalénboz6 szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szenatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-
6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,
hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6

szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos



43 .

alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tébbszorésen
szubsztitudlt 1-6 szénatomos alkil-, elénybsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4-, 5- vagy 6-piridilcsoport, amely lehet
szubsztitualatlan vagy 1-4 db azonos vagy egymastol kilonbézé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tébbszordsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4-, 5- vagy 6-piridinil-1-6 szénatomos
alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénatomos alkilgydk Ilehet
szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszdérédsen szubsztitualt
azonos vagy egymastdl kilonb6z6 szubsztituensekkel, amely
szubsztituensként 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénato-
mot vagy oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és/vagy a 2-, 3-, 4-,
5- vagy 6-oiridinilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy 1-4 db azo-
nos vagy egymastol kilé6nb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt,
amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos
alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-,
1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tobbszorésen szubsztitualt 1-6 szénatomos
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alkil-, elénydsen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 3-, 4- vagy 5-tienilcsoport vagy egy 2-, 3-, 4- vagy
5-tienil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénato-
mos alkilgydk lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébbszéro-
sen szubsztitualt azonos vagy egymastol kilénb6zé6
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és a 2-, 3-, 4- vagy 5-tienilgyok lehet szubsztitualatlan
vagy 1-3 db azonos vagy egymastdél kulénbdzd szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szeénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszdrésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénybsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4- vagy 5-tiazolilcsoport vagy egy 2-, 4- vagy 5-
tiazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szénato-
mos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy té6bbszors-
sen szubsztitualt azonos vagy egymastol kiléonbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és a 2-, 4- vagy 5-tiazolilgyék lehet szubsztitualatlian
vagy 1-2 db azonos vagy egymastoél kiilénbdz6 szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,
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hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 3-, 4- vagy 5-izotiazolilcsoport vagy egy 3-, 4- vagy 5-
izotiazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szén-
atomos alkilgyék lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébb-
szOrbsen szubsztitualt azonos vagy egymastél kiulénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és a 3-, 4- vagy 5-izotiazolilgy6k lehet szubsztitualatlan
vagy 1-2 db azonos vagy egymastol kilénbdzé szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tobbszérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4-, 5-, 6- vagy 7-benzotiazolilcsoport vagy egy 2-,
4-, 5-, 6- vagy 7-benzotiazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-6 szénatomos alkilgyték lehet szubsztitualatian
vagy egy- vagy tobbszérésen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kilénb6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy

oxocsoportot (=0O) alkalmazunk, és a 2-, 4-, 5-, 6- vagy 7-
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benzotiazolilgydk lehet szubsztitualatlan vagy 1-4 db azonos
vagy egymastol kulénbdz8 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tébbszérésen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, elényésen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 4- vagy 5-imidazolilcsoport vagy egy 1-, 2-, 4-
vagy 5-imidazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgyék lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbsz6érésen szubsztitualt azonos vagy egymastol kilonbdzé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és az 1-, 2-, 4- vagy 5-imidazolilgyok lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastol kilénbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
géenatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénybsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 3-, 4- vagy 5-pirazolilcsoport vagy egy 1-, 3-, 4-
vagy S5-pirazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6

szénatomos alkilgyék lehet szubsztituadlatlan vagy egy- vagy
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tobbszdrésen szubsztitualt azonos vagy egymastol killénbdzé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és az 1-, 3-, 4- vagy 5S-pirazolilgyok lehet
szubsztitualatlan vagy 1-3 db azonos vagy egymastol kiilénbdzé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,
amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-
mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-pirrolilcsoport vagy egy 1-, 2-, 3-,
4- vagy 5-pirrolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szenatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbszérbsen szubsztitualt azonos vagy egymastol kulénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, eés az 1-, 2-, 3-, 4- vagy 5-pirrolilgyék lehet
szubsztitualatlan vagy 1-4 db azonos vagy egymastél kiilénbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,

amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-

mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tébbszérésen

szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
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trifuormetilcsoport, 6-10. szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 3- vagy 5-[1.2.4]-triazolilcsoport vagy egy 1-, 3-
vagy 5-[1.2.4]-triazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben
az 1-6 szénatomos alkilgydék lehet szubsztitualatlan vagy egy-
vagy tobbszdrésen szubsztitualt azonos vagy egymastol kialén-
b6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként hidrogén-
atomot, 1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és az 1-, 3- vagy 5-[1.2.4]-
triazolilgyok lehet szubsztitualatlan vagy 1-2 db azonos vagy
egymastol kuldonb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely
szubsztituens lehet 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom,
nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6
szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-,
benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szén-
atomos alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tédbbszé-
rosen szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1-, 4- vagy 5-[1.2.3]-triazolilcsoport vagy egy 1-, 4-
vagy 95-[1.2.3]-triazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben
az 1-6 szénatomos alkilgyék lehet szubsztitualatlan vagy egy-
vagy tobbszérésen szubsztituadlt azonos vagy egymastol kulén-
b6z szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénato-
mos alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) al-
kalmazunk, és az 1-, 4- vagy 5-[1.2.3]-triazolilgy6k lehet
szubsztitualatlan vagy 1-2 db azonos vagy egymastoél kaléonbozé
szubsztituenssel szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-,

amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénato-

ooooo
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mos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-,
karboxil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdébbszérdsen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 1- vagy 5-[7H]-tetrazolilcsoport vagy egy 1- vagy 5-
[TH]-tetrazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgy6k lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy
tobbszorésen szubsztitualt azonos vagy egymastdl kulénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=O) alkalma-
zunk, és az 1- vagy 5-[1H]-tetrazolilgyok lehet szubsztitualatlan

vagy, hidrogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, halo-

génatommal, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilaminocsoporttal,

fluoratommal egy- vagy tobbszérésen szubsztitualt 1-6 szén-
atomos alkil-, elédny6ésen trifuormetilcsoporttal, 6-10 szénato-
mos aril-, és 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos
alkilcsoporttal szubsztitualt;

egy 2- vagy 5-[2H]-tetrazolilcsoport vagy egy 2- vagy 5-
[2H]-tetrazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6
szénatomos alkilgyok lehet szubsztitudlatlan vagy egy- vagy
tobbsz6résen szubsztitualt azonos vagy egymastdl kulénbozé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0) alkalma-
zunk, és a 2- vagy 5-[2H]-tetrazolilgydok lehet szubsztitualatlan

vagy, hidrogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, halo-
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génatommal, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilaminocsoporttal,

fluoratommal egy- vagy tobbszorésen szubsztitualt 1-6 szén-
atomos alkil-, elédnyésen trifuormetilcsoporttal, 6-10 szénato-
mos aril-, és 6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos
alkilcsoporttal szubsztitualt;

egy 2-, 4- vagy 6-[1.3.5]-triazinilcsoport vagy egy 2-, 4-
vagy 6-[1.3.5]-triazinil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben
az 1-6 szénatomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy-
vagy tobbszoérésen szubsztitualt azonos vagy egymastol kalon-
b6z6 szubsztituensekkel, amely szubsztituensként hidrogén-
atomot, 1-6 szenatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0O) alkalmazunk, és a 2-, 4- vagy 6-[1.3.5]-
triazinilgy6ék lehet szubsztitualatlan vagy 1-2 db azonos vagy
egymastdl kulonb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tébbszorésen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, elénydsen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 2-, 4- vagy 5-oxazolilcsoport vagy egy 2-, 4- vagy 5-
oxazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szén-
atomos alkilgyok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy tébb-
szO0r0sen szubsztitualt azonos vagy egymastdl kiulénbozé

szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
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alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) alkalma-
zunk, és a 2-, 4- vagy 5-oxazolilgydék lehet szubsztitualatlan
vagy 1-2 db azonos vagy egymastdl kilénbdzdé szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6
szenatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszorésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen

trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos
aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;

egy 3-, 4- vagy 5-izoxazolilcsoport vagy egy 3-, 4- vagy 5-
izoxazolil-1-6 szénatomos alkilcsoport, amelyben az 1-6 szén-
atomos alkilgytok lehet szubsztitualatlan vagy egy- vagy toébb-
szb6résen szubsztitualt azonos vagy egymastél kulénbdzé
szubsztituensekkel, amely szubsztituensként 1-6 szénatomos
alkilcsoportot, halogénatomot vagy oxocsoportot (=0O) alkalma-
zunk, és a 3-, 4- vagy 5-izoxazolilgyok lehet szubsztitualatlan
vagy 1-2 db azonos vagy egymastél kalonb6z6 szubsztituenssel
szubsztitualt, amely szubsztituens Ilehet hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkilcsoport, halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-

6 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-,

hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6
szénatomos alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonilamino-, fluoratommal egy- vagy tdbbszérésen
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, elénydsen
trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és 6-10 szénatomos

aril-1-6 szénatomos alkilcsoport;
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egy 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- vagy 7-indolilcsoport vagy egy 1-,
2-, 3-, 4-, 5-, 6- vagy 7-indolil-1-6 szénatomos alkilcsoport,
amelyben az 1-6 szénatomos alkilgydk lehet szubsztitualatlan
vagy egy- vagy tébbszérdosen szubsztitualt azonos vagy egy-
mastol kalénbdzé szubsztituensekkel, amely szubsztituensként
1-6 szénatomos alkilcsoportot, halogénatomot vagy
oxocsoportot (=0) alkalmazunk, és az 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- vagy
7-indolilgyék lehet szubsztitualatlan vagy 1-6 db azonos vagy
egymastél kilénb6z6 szubsztituenssel szubsztitualt, amely

szubsztituens lehet hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport,

halogénatom, nitro-, amino-, mono-(1-6 szénatomos alkil)-
amino-, di-(1-6 szénatomos alkil)-amino-, hidroxil-, 1-6 szén-
atomos alkoxi-, benziloxi-, karboxil-, 1-6 szénatomos
alkoxikarbonil-, 1-6 szénatomos alkoxikarbonilamino-, fluor-

atommal egy- vagy tobbszdérésen szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkil-, elényd6sen trifuormetilcsoport, 6-10 szénatomos aril-, és
6-10 szénatomos aril-1-6 szénatomos alkilcsoport.

3. Az 1. vagy a 2. igénypontok barmelyike szerinti quinolin
szarmazékok, amelyek szerkezeti képletében R, R;, Rz, R3, X,
Z, P, Q, nés m jelentése a korabban megadottaknak felel meg,
és R4 jelentése szubsztitualatlan vagy 1-5 db, azonos vagy
egymastol kilénbdzd 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal
szubsztitualt fenilcsoport, amelyben a szomszédos oxigénato-
mok 1-2 szénatomos alkiléncsoportokhoz kapcsolédhatnak.

4. Az 1-3. igénypontok barmelyike szerinti quinolin szarmazé-
kok, amelyek szerkezeti képletében R, R4y, Ry, R3, X, Z, P, Q, n
és m jelentése a korabban megadottaknak felel meg, R4 jelen-
tése pedig egy 3,5-dimetoxifenilcsoport.

5. Az 1-4. igénypontok barmelyike szerinti quinolin szarmazé-

kok, amelyek szerkezeti képletében R, jelentése a korabban

3
.
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megadottaknak felel meg, R, Ry, Rz, Rz mindegyike hidrogén-
atom, X jelentése nitrogénatom, Z jelentése oxigénatom, P és Q
mindegyike két hidrogénatomot jelent (azaz egy —~CH,- csopor-
tot), m értéke 0, n értéke pedig 2.

6. Az 1-5. igénypontok barmelyike szerinti quinolin szarmazé-
kok, amelyik szerkezeti képletében R, R;, Rs, R; mindegyike
hidrogénatom, Z jelentése oxigénatom, X jelentése nitrogén-
atom, P és Q mindegyike két hidrogénatomot jelent (azaz egy —
CH>— csoportot) m értéke 0, n értéke 2, R, jelentése pedig egy
3,5-dimetoxifenilgy6k.

7. Az 1-6. igénypontok barmelyike szerinti quinolin szarmazé-
kok gydgyszerként valoé alkalmazasra.

8. Az 1-6. igénypontok barmelyike szerinti quinolin szarmazé-
kok alkalmazasa eml6s6kben tumor kezelésére hasznalhato
gyogyszerkészitmény elballitasara.

9. Eljaras az 1-6. igénypontok szerinti quinolin szarmazékok
eléallitasara, azzal jellemezve, hogy az eljaras soran a (I1) al-
talanos képletid quinolin karbonsavat, amely altalanos képletben
R, Ry, R2 és R; jelentése a korabban megadottaknak felel meg,
Z jelentése oxigén- vagy kénatom, Y olyan tavozo6 csoportot je-
lent, mint egy hidroxil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, elénydsen egy
metoxi- vagy etoxicsoport, halogénatom, —-O—tozil-, —-O-mezil-
vagy imidazolilcsoport, reagaltatjuk a (Il11) altalanos képlet sze-
rinti aminnal, amely altalanos képletben Ry, X, P, Q, m és n je-
lentése a korabban megadottaknak felel meg, és amely eljaras-
ban, szukség szerint alkalmazunk oldészereket és segédanya-
gokat, és igy megkapjuk a kivant quinolin szarmazékokat.

10. Eljaras eml6s6kben a tumorok leklizdésére, amely eljaras

soran az eml6snek beadjuk az 1-6. igénypontok barmelyike sze-
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rinti, legalabb egy quinolin szadrmazék tumor kezelésére hata-
SO0s mennyiségét.

11. Gydgyszerkészitmeény, amely hatéanyagként, az 1-6. igény-
pontok szerinti, legalabb egy quinolin szarmazékot vagy ennek
gydgyszerészetileg elfogadhato séjat tartalmazza, szikség sze-
rint a szokasos, gyogyszerészetileg elfogadhaté segédanyagok-

kal, adalékokkal és vivbanyagokkal egyitt.

A meghatalmazott:.

ifj. Szentpéteri Adam °, |

g
H-1062 Budape drassy t 113.
: Fax: 461-1099
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