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A taldlmdny tdrgya eljdrds as (I) 41ltaldnos képleti,
diJ benzociklohepténazirmazékok, valamint az ezeket a vegyiile=
teket hatdanyagként tartalmazé gydgyszerkészitmények elGdllie
tdsdra,

Az (I) 41taldnos képletdben
Xl. x2 hidrogénatomot da x3 hidrogénatomot, hidroxi- vagy alke

axicsoportot jelent, vagy

Xy én 13 egyiitt tovdbbi pzén-szén kitést képez dés X, hidrogéne
atomot jelent, vagy ‘

xl éa X, a kiguttik levé aszénatommal egyiitt karbonilcsoportot
képex éa X3 hidrogénatomot jelent,

Ry hidrogéne, halogénatomot, trifluor-metile, nitro-, amino-,
alkileamino~, iialkileamninoe, alkile, hidroxie, alkoxie
vegy fonllealkoxicagoportot jelaent,

Ry hidrogén=, halogénatomot, hidroxie, alkozi=, fenilealkoxie
vagy alkilesoportot jelent, vagy
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R, és R, egyltt alkilén-dioxicsoportot képes,
R, hidrogénatomot, alkile vagy alkeniloscportot jelent,
R, (a) &1talénos képleti casoportot jelent, a képletben

n értéke O vagy 1 lehet,

RS hidrogén-, halogénatomot, alkile, nitro-, amino~, ale
kile=anino-, dialkil-amino-, alkanoll-amino=, alkoxi
=karbonileamino=, alkileszulfonileamino~, bisz(alkile
eszulfonil)-aminoe, N-alkilelalkil=szulfonileanino)e,
clano=, alkiletiow, a2lkileszulfinile, zlkileszulfonile
esoportot vegy adott esetﬁgn egy alkile, fonil=glkile,
2-hldroxi-etil-, 3~hidroxi-nepyopil-, 2=hidrozi-n=phow
pil=, alkileszulfonile, ciano-alkile, alkoxiekerbonile,
karbozxi-alkile, alkoxl~karbonileolkile, trifluor-metile,
difluor=metile vegy trifluor-metil=szulfonilesoporttal
sgubsgtitudlt hidroxicsoportot jolent,

Re hidrogén-, halogénatomot, alkil=, hidroxi-, alkoxi-,
ciano= vagy trifluor-metilesoportot jelent, vagy

Rg és Re egyitt elkilén-dioxiosoportot képez, és

‘Rv hidrogéne, hologénatomot, alkile vagy alkoxioéoportot

Jelent,
adott esetben egy alkilecsoporttal szubsztitudlt egyenes
szénldncu, alkiléncsoportot jelent, amelynck a benzocikloe
hepténgylirihiz kapesolsdsd etildnrészét etenlléne vagy otie
nilénrész helpttesitheti, éa '
adott eaetbem egy alkilcsoporttal szubsztitudlt epyenes
szénldnou alkiléncsoportot jelent, amolynek, ha n értéke
O az R, osoporthos kapesoldds etilénrészét etenilinrész
helyettesitheti,
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as/ (II) 8 (III) ltaldnos képletl vegyiletet egfndssal vea~
gdltatnak, «
be/ (II) d1ltaldnos képletil vegyilletet knfalitikusan hidrogée-
negnek ,

6o/ (V) Gltaldnos képleti vosylil€tbdl liZy dltaldnos képleti
vegyiletet uasitanak &Li ' ‘

4./ (VI) éa (VII) 41ltaldaos képletll vegyiiletet cgymdssal renw
giltatnak,

e./ (VIil1) és (I1xJ dltaldnos kipleti vegyiletet ogymndsual rese
gdltatnak

£+/ (X} 4¥taldnos képletii vegyiletet redukdlnak, vagy

8¢/ (XKL) d1ltaldnos kipleti vegyiletet katalitikusan hidrogde

Az (I) dltaldnos képlotl vegyiletcket—£5leg-ae angina

ootoria az ischaemia, az arrhythmia és a magas vérnyomés lew
P ’ : »*QSSQ/Q—. WW}J&M
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A taldlmdny tirgya eljdrds az (I) 4ltaldnos képletil,
4J benmociklohepténszimazékok, velamint ag ezeket a vegyiilo~
teket hatdanyagként tartalmasé gySgyezerkéssitmények el8411{-
tdesdra.



AS BP=A<0 17T 960«bS1l ismertek a 2-es helysetben
adott esetben asilosoportial védett hidroxicsoporttal ssubsse
titudlt tetrahidro-naftalinssdrmazékok, Ezeknek a vegylleteke
nek kifejezett kdlcium-antagonista hatdsuk van, és ezért esze-
ket & vegylileteket f6leg as angina peotoris, as ischaenis, s
arvhythnis és a magas vérnyomds lek{lzdésére illetve megollsé-
sére ssolgéld gySgysserkéssitmények hatbanyagaként lehet fel-
hassndlnd,

Meglepd médon ast taldltuk, hogy az (I) 4ltalédnos
képiltﬂ. dJ benzooiklohepténssdrmazékoknak, enantiomerjeiknek,
diasstereomerjeiknek, savaddicids séiknak, £6leg szervetlen
vagy sserves savakkal képmett élettanilag elfogadhaté savaddi- -
o16s séiknak més értékes famakoldgial tulajdonsdgaik vennak,
£8leg & ssivritmust osdkkents és a sziv oxigénigénydt cslkken~
t§ hatdsuk,

Igy a taldlmdny tirgys eljdrdis as (I) £ltaldnos kép~
letii, 4 bensociklohepténssdimazékok, enantiomerjeik, diaazste-
reomerjeik, savaddiociés séik, f8leg a gySgyszerkéssitmények-
ben ssokdsos élettanilag elfogadhatlé azervetlen vagy sserves
savakkal képzett savaddiciés sdik, valamint as ezeket a ve-
gyileteket hatéanyagként tartalmasd gydgyszerkészitmények
el8411{tdsbra,

As (I) d1taldnos képletil telitett vegyliletek elSdllfe
tisdndl as (I) dltaldnos képletil telitetlen vegyilletek kiztie ™
texmékekként is szolgdlnak, ’

As (I) ditaldnos képletben
X, hidrogénatomot, X, hidrogénatomot és X, hidrogénatomot,

hidroxicsoportot vagy 1-3 szénatomos alkoxigsoportot je-
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lent, vagy
Xy éa X, egylitt tovédbbi n&n-széu ktitéat képes és X, hidro-
génatomot jelent, vagy ‘.
Xy én X, a kiz8ttik lovl ssénatommal egyiltt karbonilesoportot
képes és 13 hidrogénatomot jelent, |
R, hidrogén-, halogénatomot, trifluor-metile, nitro-, amim-.
alkilesnino-, dialkil-amino=-, alkile, hidroxi~, alkoxfe
vagy fenil-alkoxiosoportot jelent,
R, hidrogén~, halogénatomot, hidroxie, alkoxi-, fenil-alkoxi-
vagy alkilesoportot Jelent. vagy
Ry éa R, egyiltt 1 - 2 seénatomos alkilén-dioxicsoportot képu.
Ry hidmgénatomat. alkilosoportot vegy 3 « $ szénatomos alkes
nilesoportot jelent,
Ry (a) d1taldnos képletil csoportot jelent, a képletben
n értéke O vagy 1 lehet,
RS hidrogén~, halogénatomot, alkile, nitroe-, amino-, ale
kile-amino-, dialkileamino-, alkanoileaminoe, alkoxie
~karbonileamino-, alkile-szulfonil-amino=~, bisz(alkile
-szulfonil )~amino=, Nealkile(alkileszulfonileaming)=,
oiano~-, alkiletioe, alkileszulfinile, alkileszulfonile
osoportot vagy adott esetben egy alkile, fenilealkile,
2~hidroxi~etile, 3-hidroxien=propile, 2-hidroxi-n-proe
pile, alkilessmulfonile, ciano-alkile, alkoxiekarbonile,
karboxi-alkile, alkoxiekarbonilealkile, trifluos~metile,
difluor-metil~ vagy trifluor-metilesszulfonilesoporttal
szubsztitudlt hidroxicsoportot jelent,
Rg hidrogéne, halogénatomot, alkile, hidroxi-, alkoxie,
ciano- vagy trifluor-metilcsoportot jelent, vagy
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Re és Re egylitt 1 ~ 2 ssénatomos alkilén-dioxiosoportot
képes, é3
u., hidrogéne, halasémtgmot, alkil- vagy alkoxiesopprtot
Jelant,

A, adott esetben ogy 1 -~ 3 szénatomos alkilesoporttal ssubase
titusdlt ogyenes ssénlénocu, 3 = 4 sgénatomon alkiléncaopor=

- tot jelent, amelynek a bemsooiklohepténgyirihia kapoaolddd
otilénréasét etenilén- vagy etinilénréag helyettesitheti,
és |

Ay adott esetben egy 1 ~ 3 szénatomos alkilosoporttal ssubsge
titudlt egyenes ssénlidnou, 2 - 5 szénatomos alkilénesopor=
tot jelent, amelynek, ha n értéke 0, as 24 csoporthos kape
06801646 etilénrészét etenilénréss helyettesitheti, és

‘as értelmezésben felsorolt alkile vagy alkoxicsoportok mindig

1 = 3 ssépnatomosak, as alkanoilossportol . pedig mindig 2 « 3

ssénatomosak, , , : :

A fenti értelmezésnek megfelelfen a szubsztituensek

Jelentémel példdul a k¥vetkesSk lehetnek: |

R, jelenthet példdul hidrogén~, fluor-, klér- vagy brématomos,
metile, otil~, n-propil=, 1=propile, trifiuor-metile, hide.
roxi=, metoxi-, etoxi=, n-propoxie, iepropoxie, nitro=,
amino-, metil-aminoe, etile-anino=, nepropil-amingw, i=pro=.
pileamino-, dimetileamino-, distil-aminoe, dienepropile
~amino~, di=iepropileamino=, metil-etileaminoe, metilene
=propil-anino=, metilei~propileamino-, otile-n«propile-amie=
no=, bengil-oxie, l=fenileetoxie, lefonilepropoxi=, 2«fo-
nileotoxi~ vagy 3-femnilepropoxicaoportot, ‘

Ry Jelenthet példdul hidrogén-, klér- vagy brématomot, metile,
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etile, nepropile, i-propile, hidroxi-, metoxiw, etoxte,
B=propoxie, i-propoxi=, benzileoxi=, lefenileetoxie, 2«fow
nil-etoxie, 2-fonil-propoxi= vagy 3-fenilepropoxicsopor=
tot, vagy

Ry és R, egyltt metilén-dioxi~ vagy etilén-dioxicsoportot kée
pex,

Ry Jelenthet példdul hidrogénatomot, metil-, etile, n~propile,
i=propile, allile, krotile vagy n-pentén-2~ilcsoportot,

Rs Jelenthet példdul hidrogéne=, fluor-, klére, brdéme vagy
Jédatomot, metile, etile, nepropile, i-propile, hidroxi=,
metoxie, gtoxie, nepropoxie, iepropoxiw, amino~, metile
-amino-, otil-aminoe, nepropil-aminoe, iepropil-aminoe,
dimetil-aminoe, diectil-amino=, di-nepropile-aminge, diei=
«propil-anino-, metil-etileaminoe, metil-n=propile-aminoe,
metilei-propileamino=, etil-nepropil-amino=, acetileaminoe,
propionil-amino=, metoxi~karbonileamino-, etoxi~karbonile
=amino-, nepropoxiekarbonileaminoe, metil-szulfonile-amino~,
etil-gsulfonileamiroe, nepropileszulfonilesmino=, bisz(me=
tileszulfonil )=amino=, bisz(etil-szulfonil)eaminoe, Nemo=
tilemetileszulfonileamino=, oiano=, metiletio=, etil-tioe,
n~propile-tiom, metileszulfinile, stil-szulfinile, i=proe
pll-azulfinile, metil-szulfonile, etilegzulfonile, nepro~
pileazulfonile, benzile=oxie=, l-fonileetoxie, 2«fenileat-
0xi~y 2«fonilepropoxi=, 3=fenilepropoxie, 2-hidroxi-etoxie,

2=hidroxien=propoxi=, 3ehidroxi-n~propoxie, metileszulfoe
ni{l~oxie~, etil~szulfonil-oxie, ie-propileszulfonileoxi,

metoxi~karbonileoxi~, etoxi~karbonileoxie, i«propoxiskor=
bonil=oxie, karboxiemetoxi~, 2«karboxi«etoxlie, metoxi=kare



bonilemetoxi«~, etoxi-karbonilemetoxie, igopropoxi-karbdoe
nilemetoxi-y 2-(metoxi-karbonil)estoxie, 2-(n-propoxie
~karbonil)=etoxi~, ciano-metoxi-, 2~siano=etoxie=, 3I-ciance
=N=DXOPOXLi~, ditluomtm-. trifluor=metoxi- vagy nitroe
esoportot, . :

Rg Jelenthet példdul hidrogéne, klér»» vagy brématomot, metile,
etil~, n=propile, i-propile, hidroxie, metoxi-, etoxi-,
n=propoxi=, iepropoxie, ciano- vagy trifluor-metilcsopom=

| tot; vazy A

Rs éa R egyiltt metilén-dioxi~ vagy etilénedioxiocsoportot kée
peg, , . ' R

R., Jelenthet példdul hidrogzénmatomot, hidroxie, metoxi-, ot~
oxi-, n=propoxi~ vagy ie=propoxicsoportot, o

Ay Jelenthet példdul nepropiléne, lemgtilen=propiléne, 2-me=
tilen=propiléne, 3-metilen=-propiléne, l-etilen-propiléne,
2en~propil-n-propiléne, 3eetil-nepropiléne, nebutiléne,
lenetilep=butiléne-, leetilen~butiléne~, prop-leeniléne,
n=but-leeniléne, l-motilnprop—lugnilén-. 2-10tilepropele
weniléne, 3emetileprop«leweniléne, propeleiniléne, 3-metile
=prop=leinilén=- vagy n-but-leinilénocsoportot, és ‘

Ay Jelenthet példdul etilén~, l-metileotiléne, l-otileetiléne,
lepropil~etilén=-, 2-metil-etilén-, 2«otileetilén~, n«prow .
piléne, n-butiléne, n~pentiléne, l-metilenepropiléne, le
~agtilen=butiléne, lestilenepropiléne, 2«etil-nepropiléne,
legtil-n~butiléne, prop-leeniléne, n-btut-legniléne, nepente
«lesnilén~, l-metilepropel-gniléne, 2-metil-prop-l-eniléne,
3-metileprop-leenilén=, 4-metilenebut-leenilén~ vagy Seme-
tile-ne=pent-l-eniléncsoportot,
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_A példdkban szerepls vegyilletek mellett példaként .
soroljuk fel as aldbbi (I) 4ltaldnos képletd vegylileteket:
2y 3wdimetoxt~T-hidraxi aTe/3=(N=(2-( 3, 4=dinetoxi~fenil)-otil)-
-aninn)-prop1g91~i1/-6.7.8.9~tqtrahidro—snuhcnzoeiklnhepténg
2y3=dimetoxi «7=hidroxi=T=/(3=(NecinnamileNenotil )~amino )=pro=
pin~l-11/=6,7,8,9=tet ahidro~5SH«benzocikloheptén, |
2y3=dimetoxi«T=hidroxi=Te/3=(Ne(2=(4=benzil=cxi~fenil )=gtil )=
~amino )=propineleil/=6,7,8,%=tetrahidro-5H=bengocikloheptén,
2y3=dimetoxi-7~hidroxieT=/3=(N=(2+(4netoxi=fanil )=stil Jeani=
10)=propineleil/=6,7,8 ,9=tetrahidro-SH-benzociklcheptén,
243=dimetoxi=T=hidroxi=T=/3=(N=(2=-( J-nmetoxi-fanil )wetil )mamie
N0 )=propineleil/=6,7,8 y9=tetrahidro=5H=benzociklohaptén,
2y3=dimetoxi=T«hidroxi=T/3w(N=(3=(3,4~dimatil=fenoxi )=propil )=
~amino)=propin=l=il/=6,7,8,9=tet rahidro=SH=benzocikloheptén,
2y3=2imetoxi »T=hidroxi«Te/ 3=(Ne( 3u( 3=netoxi-fenoxi )epropil )=
=amino )=propineleil/=6,7,8,9~totrahidro-5H-benzociklcheptén,
243=dimetoxi=T-hidroxieT=/3e(Ha(2«(3ebenzil-oxi~fanil)=otil)=
«anino)=propinel=11/«6,7,8,9=tet rahidro=SH=bensocikloheptén,
2y3=dimotoxi~T=hidroxieT=/3=(Ne(2=(3=benzil-oxi=-fonil )watil )=
«amino )=propéneleil/=6,T,8,9%tatrahidro-5H~benzocikloheptén,
243=dimotoxi=Tehidroxi«Te/3=(K=(2-Lenil-atil }eanino))=propine .
wleil/=6,7,8,9=tet rahidro=SH=benzocikloheptén,
2yJ=dimetoxi=T=hidroxiwT=/3e(Na(3=fonil-propil Jeamino J=propin=
«leil/=6,7,8,9=tat rahidro=-SH-benzocikloheptén,
2¢3=dimetoxt«T=hidroxieT=/3e(Ne(2=(3emetil-tonil )eetil Jeani= -
n0)=propineleil/=6,7,8,%tetrahidro-5H<benzociklcheptén,
2y3=dinetoxi=Temetoxi=T=/3=(NemotileN=(2=(3,4=dimetoxi=tonil )=
=@til)=amino )epropineleil/=6,7,8,9=tot rahidro=SH«benzooiklow
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heptén, -
243=21metoxt ~TehidroxieTe/ 3u=(RenotileNe{2-( 3, 4ndine toxi ~Lom
ril)=etil)=aming)=propin=leil/=6,7,8, 9=tet rahidro-Sl-bonso~
eikloheptén, o |
2y 3=dimetoxi«T=hidroxi«Te/(3=(NeoinnamilN-motil Jwamine )=
«propineleil/e6,7,8,9=tot rahidro-SH-bengooikloheptén,
2y 3=dinetoxi «T«hidroxieTe/3u(Renotilel=(2-(3,5-dinetoxti =Lfo=
811)-0t11)anin0)=propin-1-11/=6,7,8, 3=tet rahidro-Si-benso-
cikloheptén,
2 3=dimetoxi~T-hidroxi=Te/3=(Nemotil-N~(2=( 4~bonsilwoxi=ton
nil)=etil)=amino)=propin=leil/=6,7,8, %tctmhidro-gmubchzo-
oikloheptén,
243=dimetoxi=T=hidroxi=Te/Iu(NenotileN=(2=(j~motoxi~Lanil e
=otil)=aming )epropinel~il/=6 #7488, P=tet rahidro-SHebensociklo=
heptén, : ,
2yJ=dimetoxi=T-hidroxi~Te/3=(N-motilN=(2=(3-motoxi~fenil)=
=¢t1l)=anino)epropinel-11/=6,7,8,9=teotrahidro=SH=bensocikl o=
heptén, . o
2y3=dinetoxi=Tehidroxi=7e/3o(Nemotilole(3=(3,4~dinetil-Lan~
' 0x1)=propil )eaming )=propinel=-1il/=6,7,8, 9=tetrahidro-SH-benso-
eikloheptén, : ‘ _
2y3+dimetoxi«T~hidroxieT=/3=(NenetilN=(3=( 3-motoxi-fenoxi )=
«propil)-anino)=propin=l=i1/-6,7,8, 9=tetrahidro-SH-bensocik=
" loheptén, |
2y3~d1metoxi=T=h1droxi=Te/ 3=(Neneotilele(2-( Jubensileoxiefonil )=
=@gtil ))eaming Jepropineleil/=6,7,8,%tet rahidro= SH-benzociklo-
‘heptén, . 5 *
| 2¢3=dimetoxi-T=h1droxi=Te/3=(Nemotil-Ne(2+(3=bensileoxi~Lo=
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nil)-etil)-anino)=propén=1=11/=6,7,8,9~tet rahidro-SH=benso=
cikloheptén, - |
2.3~dimotoxi-7nhidraxi~7~/3—(!¥moti1~u-(2o£en11~at11)»amino)~ ,
-pnopin»l-il/-G.?.B.9—totxahid:o—saabcnzooiklohaptdn.
2,34d1metozié7-hidruxi-7q/3-(3~m9t11-nn(3~fen11-propil}~am1~
00)=propin-leil/=6,7,8,9=te trahidro-SHebenzosikloheptén,
2,3-41netoxt~T=hidroxi=Te/ 3= (NenotileNe( 2=( 3-notil-tonil )=
‘—otil)-amiho)-propinnlnilloé.7.6;9~t§txahidxo-ﬁﬂ-bcnaooikleﬁ
heptén, , , .
2'.3-d1motox1'-7—meton-7-/3-(n«tu-n~(2»(3.4~dm«tm-zem)-
«otil)=aming)=propineleil/=6,7,8,9=tet rahidro=5H-bengooikl o=
heptén, | .
2,3-d1metoxt=T=hidroxi=Te/ o (Heot 1l aln(2=(3,4=dimstoxi=Lonil)~
~0t11)=amino)=propinel=il/=6,7,8 , Y=tet rahidro=SHabansoclkl o=
heptén, |
7-motm-7~/3-(ﬁ-(a-(3;4-d1m0tox1-fon11)—otil)-amino)~pmpin—
-1~11/-6.7.8,S-tatrahidro—ﬁﬁ-bnnzcaiklohoptén.
Tehidroxi=Te/3=(N=(2=(3,4=dinetoxi=fenil J=otil )=amino )=propin=
-1-11/-6.7.8.9~tetrahidrowﬁﬂobonzooiklohnptén.
7~h1draxi-7—/3-(ﬂ~(2—(4-banzil-0:1-fen11)—ot11)~amino)~pr091n-
~1~11/~6.7.8.9-tetrahidro-SE-bennocikloheptén. |
7~hidroxi~7»/3~(3b(2~(4~matoxiutanil)-etil)~um1no)-prap1n~
~1-11/-6'7.8.S-tetrahidmo-5H-bensooiklohept6n.
Tehidroxi=Te/ 3= (Ne(2=( =metoxi-tanil)=otil )eanino)~propin-
=l=il/=6,7,8,9=tetrahidro=5H=benzocikloheptén,

ToR1dr0xs = Tw/Im( Ne( 3o( 3, 4=dimetiletenoxi J=propil J=amine )=
;propinal-11/~6.7.8.9-£etrahidro-ﬁﬂ-bengoc;klaheptén.‘ ,
T-hidruzi~7~/3-(ﬂu(3-(3—motaxi-tennxi)~propll)—amino)-propinp
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~1=11/6,7,8,9=tet rahidro-SH~-bensooikloheptin,
T=h1d50xL ~Tw/ 3m(Ne(2~( J=benst1=oxt=Lont] Joetil Jwaming )uprom
pin-1-11/-6,7,8,9=tet rahidro-SH-bensocikloheptén,
7-hidroxieTe/3=(Ne(2=( 3-bonsil-oxi-tonil)-etil)=aning )=pro=
Pén~1-11/+6,7,8, 9=t et rahidro-SH-benzoolkloheptén,
Toh1d7r0ximTe/ 3u(He( 2oL oni1-0t1] )~aming )=propineleil/=6,7,8,9=
~tetrahidro=SH-bensocikloheptén, |
Tehi470xs=Tw/ 3=( Nl J=Lenil-propil )~aning J=propine=leil/=
=647,8,9=tetrahidro-SH=bensociklcheptén,
TehidroxieTe=/3=(Ne(2=(3~notil-Lonil )=etil )anino )=propine=
=1e11/=6,7,8,I=tet ranidro=SH-bensooikloheptén,
Teatoxt=Te/3e(NenetileNe(2-( 3, 4=dinetoxi -fentl Jeatil Jeanino )=
~propin-1-11/=6,7,8,9=tet rahidro-SH-bensosikloheptén,
TehidroxieTe/ o Nenotil-Ne(2e( 3sd~dimetoxi~fonil Jeatil )=anie
im J=propin=l=11/=6,7,8,9=tet rahidro-Si~-bensooikloheptén,
Tehidroxi=Te/( 3=(Neoinnanil-N-netil )=anino)=propin-l-il/~
6,748, 9=tet rahi dro-SH~bensooikloheptén,
7-h4470xt aTe/ I=(Homotilalia(2=(3, Sedinetoxi-onil Jmotil Jranie
10 )=propineleil/=6,7,8,9=tetrahidro=-5H-bensocikloheptén,
TehidroxieTe/3=(NemotileNe( 2~(4-bonsil~oxi-tenil J=otil )oamie
10 )=propinel~i1/=6,7,8 , 3=t et rahidro=Si~benzocikloheptén,
7eh1d70xt T/ 3=( Nemoti1leB(2=( 4=notoximteni] )~otil Jmaning )=
~propinel=i1/6,7,8,9=tetrahidro-SH-benzooikloheptén,
7=hidroxteTe/3o(Nonetilala(2-(3-netoxi-fenil)=etil)eanine)=
«propinel~il/e6,7,8,9~tetrahi dro-SH-bensooikloheptén,
| 7§hidroxi¥-7¥-/ 3e(NemotileN=(3=(3,4~dinetil~Lonoxi )=propil )=
«801n0)=propinel=il/=6,7,8,9%=tetrahidro-5H-bensocikloheptén,
Tthdroxi-T-/ 3=(BemotileN=(3=(3-netoxi-fenoxi )=propil j-ami=
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no)epropin-leil/«6,7,8,9=tetrahidro~5H-benzocikloheptén,
Tehidroxi«Te/3=(HenotileN-(2«(3=bensil-oxi~fonil )=etil)=ami-
no)=propin=leil/=6,7,8,9=tetranidro-5H-benzocikloheptén,
T=hidroxi=T=/3=(NenotileN-(2=(3=bonsil=oxi-fenil )~otil)~ani-
no)=propén=l=1l/«6,7,8,9=tetrahidro=-5H~benzocikloheptsén, ;
T=hidroxi=Te/ 3= N-netil-Ne(2efenil-etil )mamino Jupropinel-ilfe
«6,7,8,9=tat rahidro-5H=benzocikloheptén,
Tehidroxi«Te/3=(HomnotileNe(3=fenilepropil Jeamino J=propine
«leil/=6,7,8,9«tat rahidro=5=bensocikloheptén, ]
T=hidroxi«T=/3=(N-motilele(2«(3«motil=fenil )=otil )=amino )=
«propineleil/«6,7,8,9%tetrahidro«S5Hebenzooikloheptén,
T=hidroxi=Te/Je(NegtileNe(2e(3enotoxi=fonil )wetil J=anino )=
wpropineleil/«6,7,8,9=tet rahidro«SHebenzocikloheptén,
TemetoxieTe/3=(ReallileR=(2=(34~dinetoxi=tenil )=otil )=ami=
n0)=propine=leil/=6,7,8,9=tetrahidro=5H«benzocikloheptén,
T=hidroxieTe/3=(HeallileNe(2«(3,4=dinetoxi~fenil )=otil)=ani=
n0)«propineleil/=6,7,8,9«tetrahidro-5H=benzocikloheptén,
2y3=dimetoxi «T=hidroxi=Te/3e(Ne(3=(3,4-notilén=dioxi-Lenoxi )=
-propil}—amino)§prop11/-6.7.8.9~totrahidroiﬁﬂ-benzocikloheptén.‘
243wiimetoxi=T=hidroxieTw/3=(B=(2=( {=fluor-fenil J=atil )=amie
N0 )=propil/«6,7,8,9=tet rahidro«SH=benzocikloheptén,
243=dimetoxi«T=hidroxi=Te/3u(Ne(2a(3-netoxi~fonil )=otil )mami=
no)~prop11/+6.7,8.S*tetrahidro-SKubenzaoiklohsptén." |
2y3-dimetoxi=T=hidroxi=Te=/3=(Na(3«(3,4~dimetil-fonoxi )epropil )=
«amino J=propil/=6,7,8,9-tet rehidro-5H=benzocikloheptén,

24 3=dimetoxieTehidroxi w7w/ J=(Ne(3e( 3enetoxiefanoxi )=propil )=
—amino)optbpil/»ﬁ.?,8.Satetrahidro-5H~benzooiklohaptén.

24 3-dinotoxt « 7-hidroxt = e/ e (He(2=( Jvhidroxi-fonil Jratil Jo
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=amino)=propil/=~6,7,8,9-tet rahidro-5H-bensosikloheptén, ’
2y3=dimetoxi~TohidroxieTe/3u=(Ne(2=(3=netdinsgulfonileoxi-fo=
nil)=etil)~amino)~propil/=6,7,8,9~tet rahidro-SM-bensosiklo-
heptén, , R . S N .
2y3=dimetoxi~T=hidroxi«T=/3=(N=(2«fonil-etil)~amino )=propil/=
=64748;9=tetrahidro~5H-benzocikloheptén,
243=dimetoxi~T=hidroxi ~T=/3~(Nw(3=fenilepropil )=amino Jepro=
PL1/=6,7,89~tet rahidro-SH-benzocikloheptén,
243=3imetoxi=T=hidroxi«Te/3=(Re(2=( 3=metil-fonil)=etil )=ami-
no)=propil/=6,7,8,9=tetrahidro-SH-benzocikloheptén,
293=dimstoxi-T-hidroxi mTe/3={Nu(2=(3~netinsgul fonileanino=teoe
nil)~etil)eaming )=propil/=6,7,8,9=tet rahidro-5H=benzocikl o=
heptén, o _
2y3=dinetoxt ~7=h1droxi=Te/3=(Ne(2~fonileetil )eaming Jepropil/=
«64748,9=tetrahidro=-5=~benzocikloheptén, :
2y3=dimetoxi~T=h1droxi«Te/3=(N=(3=fonilepropil Jeaning Jepro=
Pil/=6,7,8,9=tet ranidro-SH=bensocikloheptén, |
243=dinetoxi~T=hidroxi-7=/3=(H=(2+( 3okl érwtanil Juotil Jmanie
n0)=propil/=6,7,8,9=tet rahidro-SH-bensocikloheptén,
2¢3=dimetoxi=7=hidroxi«7=/3=(Ne(2=(3racetileanino=; enil )=
~otil)=amino)=propil/=6,7,8,9=tet rahidro~5i-benzociklcheptén,
2y3wdimetoxi«T=hidroxi=7=/3e(N=(2=( 3~anino=Lenil J=etil Jmamie
N0 )=propil/«=6,7,8,9=te trahidro-SH~bensocikloheptén,
2y3wdimatoxi=T=hidroxi=T=/I=(NemotileN=(3a(3,4=motilén-dioxie
«£6n0xi )=propil )=aming )=propil/=6,7,8,9=te trahidro=Sii=bensoe
oikloheptén, : o S _
293=dimetoxi«T=hidroxi«=7=/3«(NemotileNw(2=( 4~fluor-fenil )=
eetil)wanino Jepropil/«6,7,8, 9etetrahidrow=5H=benzoocikloheptén,
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2, Jwdime toxt=T-hidroxi=Te/ 3=(Nenetilele(2e({ Junstoxi=Lonil )=
~8t11 )aming)=propil/=6,7,8,=tet rahidro=SH~benzocikloheptén,
24 3-dimetaxt=T=hidroxi=Te/ 3o (Nemotilalie( 3=(3,4=dinotileton.
oxi )=propil Jeamino )«propil/«6,7,8,9=tet rahidro=SH-benzooike=
loheptén, ‘
2y3=dimetoxi-T=hidroxie7e/3e(lenetileN=(3«(3=netoxi=fenoxi )=
«pT0p1l )=aming )epropil/«6,7,8,9%tetrahidro=5H=benzociklo-
heptén,

2y3=dimetoxiaTehidroxieTe/3e(NenetileNe(2={ J=hidroxi=fenil )=
«atil)=amino)=propil/«6,7,8,9=tetrahidro=SH=benzocikloheptén,
2¢3vdimetoxi=T=hidroxi=Te/3n(NenotileNe(2«( J=nstinszulfonile
«oxiwfenil)estil Jeamino )epropil/=6,7,8,%tetrahidro=SH=benso=
ciklocheptén,
2.3-dimetax1-7~hidrm-74/3~(N-metu-s-(2-1m11~at11 )Q-amino)- |
«propil/«6,7,8,9=tetrahidro=-5Hwbenzocikloheptén,
2ydedimetoxiaTehidroxi«Te/3e(NemotileNa(3=fenilepropil Jeanie
no )=propil/=6,7,8,9=tet rahidro=5H=bonzocikloheptén,

2y 3=dimetoxi~T=hidroxieTe/3=(llwnetileli=(2«( Junstiletonil )=
~etil)waming )epropil/=6,7,8,9=tetrahidro=5i=~benzocikloheptén,
29 3ndimctoxieT=hidroxi=Te/ 3=(Nenatilel=(2«( 3enotinszulfonil=
=aminoefonil)=etil )eaming )=propil/=6,7,8,9+tetrahidro=SHeban=
g2oeikloheptén, ’

2¢3=dimetoxi«Tehidroxi «Te/3e(NenotileNe(2=tenileetil Jeamino e
«propil/=6,7,8,9=tetrahidro=5H=-benzocikloheptén,

24 3=dimetoximT«hldroxti «Te/Ju(Nenmetilal=(Jwfonil=propil Jwani=
no)=propil/«=6,7,8,9%=tet rahidro=-SH=bengocikloheptén,
243=dimetoxi=Twhidroxie7e/3u(NenetileN=(2e(3=klfr=ronil )
«atil)=anino)=propil/=6,7,8,9-tet ranidrowSH-benzocikloheptén,
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2, Jedinetoxi=Tehidroxt «T=/ J=(fenetil-Ka(2=( Jeacotil-amino=
wfonil )eetil)eanino )upropil/«6,7,8,9=tet rahidro«SH«bonsocii-
loheptén, : o ,
243=dimetoxi=T«hidroxieTe/3={NemotileR=( 2«( J«anino=fonil )=
wotil)=amine Jepropil/=6,7,8,9=tet rahidro=-SH-benzociklcheptén,
25 3edimotoxi~T~hidroxieTe/ 3=(NeetileNe(3=(3,4-netilén~dioxi=
~fenoxi)=propil )-amino)=propil/=6,7,8,9=tetrahidro-S=benso=
cikloheptén,

2,3-~dinetoxi ~T=hidroxieT=/J=(Reotilalie(2«( 3enotoxi ~fenil )=
wotil )eamino Jepropil/=6,7,8,9=tetrehidro=5H=-bsnzociklohsptén,
243~21metoxt = T=hidroxi=T=/ 3=(Neallil-Ne(2+( 3-netoxi~Lonil )=
«atil Jeamino )«propil/=6,7,8,9-tetmmhidro~5H=bengoeikloheptsén,
2y3=dimetoxi «T=hidroxi«T=/Jp(l=allileN=(3u(3,4=~dinetil-Lanoxi )=
«p10pil Jeamino )=propil/«6,7,8,9«~tetrahidro=-5H=-bensocikloheptén,
2,3-dimetoxi=T-hidroxieT=/3=(Neallilel=(3=(3-notoxi-Lenoxi )=
«propil )=aming )=propil/=6,7,8,%=tetrahidro=5H~benzocikloheptén,
T-hidroxl «Te/3«(He{ 3=(3,4~notilén=diaxi~Lonoxi J=propil Jeanie

N )=propil/=6,7,8,9=tetmhidro=-58«bansocikloheptén,
TehidroxieTe/ 3o Ne( 2=( j«tluor-fonil )=etil J=amino Jepropil/«

«6 47484 9=tetmhidro-SHi=benzociklohepten,

Teh1d0xd «T=/ 3=(Ha(2=( J=netoxi ~fenil Jeetil )anino J=propil/=
w6478y 9=tetmahidro=5H~hensociklohaptén,

2y 3=dinetoxt «T=hidroxi «T=/4e(lie(3=(3,4enotilén-dioxietenoxl)e
«propil)=anineg }ebutil/=6,7,8,9=tetrahidro~SH-bensocikloheptén,
2,3=dimetoxi«T~hidroxi«Te/f=(N=(3=tenil-propil )=anino Jebu=
£11/6,7,8,9=tetmhidro-SH=-bensoolikloheptén,
2,3=dimetoxi«7-hidroxiwT=/Ge(Nel{2=( Jenotoxi~tenil )=otil Jeanie
no)=npontil/=6,7,8,%=totrahidro-S=bensociklcheptén,
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2y3=dimetoxi«T=hidroxi«Te=/5e(He(3efenilepropil Jeamino )«pone
+11/+6,7,8,9=tet rahidro-SH-bensocikloheptén, |
2.3-d1mqtaxi«1-hidruxiw7-/5-(!-mot11-l-(3«(B-metoxinfonnli)-
=propil)=amino)=pentil/=6,7,8,9=tet rahidro~S~benzocikloheptén,

-2¢3=dimetoxiwTe/4=(Ne(3n(3,4~dinetoxi~Lenil )«propil )=aming )=
«butil/=6,7,8,9=tetrahidro-SH-benzocikloheptén,

- 2¢3=dimetoxieTe/3m(Ne(3«(3,4-metilén-dioxi-fenoxi )=propil )=
=amino)=propil/«6,7,8,9=tet ranidro=SHebenzocikloheptén=b=on,
2¢3=dimetoxi=Te/3e(Ne(2a(4=fluor=L£enil Jmotil )eanine )=propil/e

. =6,47T48,9=tet rahidro=Silebenzocikloheptén=6=on,
243~dimetoxiwT=/3w(Ne(2=(3mnotoxi~fenil )eetil Jmanino Jwpro=
Pil/=6,7,8,9«tetranidro=5H=benzocikloheptén=6-on,

.3-d1metoxi-7-/3-(§~(3-(3.4-dimat11~£enoxi)~propil)~amino)~
«propil/«6,7,8,9=tetrahidro=5H~benzocikloheptén=b=on,
2¢3=dimetoxieTe/ Ju(Ne(3=(3-netaxi=fonoxi )=propil Jeaming )=
«propil/«=6,7,8,9=tet rahidro=-SH=benzocikloheptén=iemon,
2¢3dimotoxi=Te/3e(Ne(2=(3vhidroxi=Lenil )eotil )eanino )=pro=
pil/~6,7,8,5=tetrahidro-5H=benzocikloheptén=6=on,
2y3mdimetoxt=Tw/ J=(He( 2«( Junetingzulonileoxi=fenil Jeatil Jeamnie
100)=propil/=6,7,8,I=tet ranidro=SH=banzociklohepténebeon,
2¢3=dimetoxi=Te/I=(Ne(2etenileetil )=amine )=propil/=6 7840w
etetrahidro-Gebanzocikloheptén=6-0n,
2¢3=dimetoxieTe/3=(Ha(3=fonil=propil J=aning )epropil/=6,7 ;849
=tetrahidro=5H-benzocikloheptén=6=on, ,
2y3«dimotoxi =T/ Jo(Ne(2x(3-motiletonil )wotil Jeamino Jepropil/e
=6474849~tat rahidro=5Hwbanzocikloheptén=6~0n,
2y3=dimetoxiwTe/ J=( Ne(2«( 3mnotdnazul Zonileamino=fonil Jeotil Je
-amino)~propil/-6,7.8,9-tetrahidrcuﬁaabenzociklohepténw6oon.
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243=dimetoxiaTe/3=(He(2-Lonil-atil )=aming )=propil/«b,7 4849
=tetrahidro-Si~bensocikloheptén-b=on,
2.3-d1nota:1-7~/3-(3~(3~t¢n11-prop11)~an1no)-propill—
«647,8,9=tetrahidro-SHebenzociklcheptén=-6-on,.
2y 3«dinetoxieTe/3u(Ne(2+(I=klér=fonil J=otil )=amine )=propil/=
«6474849=~tat rahldro-SH-benzocikloheptén=6=on, |
2y3=dinetaxi=T=/3=(Ne(2-(3vacotil~anino-fenil Jmetil Juamino )=
«propil/=6,7,8,9=tetrahidro-SH-benzocikloheptén~6-on,
2¢3=dimetoxi=T=/3(Ne(2=(3~anino=2enil J=otil Jmemino J=propil/=
=6,7,8,9=toetrahidroe5Si«benzociklohepténeb=on,
243=dimetoxi=T=/3=(N~netileHe(3«(3,4=nctilén-dioxiefonoxi )=
=propil )=amino Jepropil/ =647 48, I=toi rahidro=5Hebenzociklo=
heptén-6-0n,
2.3-dimetozi-7-/3~(R—metil—N-(2~(4-£1uor-tenil)~etil)-amino)-
«propil/=6,7,8,9=tet rahidro=SH~bonzocikloheptén=t~on,
2y3=dimetoxi~T=/3=(Hemetilel=(2~( Jometoxi~fenil)-etil)~amino )=
=propil/=~6,7,8,9«tet rahidro~-5-benzocikloheptén=6=on,
243edimetoxi=Te/3w(RemotileNe(3w(3,4«dinetil-fenoxl )»propil )=
~amino )=propil/=6,7,849=tet rahidro-5H-bensocikiohsp tén=-6-on,
243»dimetoxi=T=/3=(N-motil=He(3=(3-notoxi=fenoxi )~propil )=
-amino)-prop11/~6.7.8.9-tetrahidro-Eﬂ-benzociklohepténgéeon.
2y 3edimotoxi «7=/3u(Nenotilelie(2={ 3-hidroxi~fenil )=otil)=ami-
10)=propll/=6,7,8,9=tet rahidro-5H~banzocikloheptén=6=0n, .
243+dimotoxi-Te/Je( NenotileN=(2=( Jenetinazulfontl-oxiefonil =
«@til)=amino )=propilf=6,7,8,%=tet rahidro=-5H=-banzocikloheptén=
-6=0n,
2p3=dimotoxie=Te/3=(lemotileH=(2=fenil-atil )=anino )=propil/e -
«6y'79849=tetrahidro=5H=-benzociklcheptén=6=on,
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2, B-dimetaxi-'l-—/ 3w ( Semo t41oNer( 3= anil-propil J=amino )=propil/=
-6 7.8.QﬁtgtrahidrowSﬂ~banzociklohaptén-é—on.
243~dinetoxi=Te/3=(Nune t1l-b-( 2-(3-metil-fenil)-etil )eanino)e
-pronil/-é.?,a.9~totrahidro-SB-bensoaiklohnpténuénon,

2¢3~dimetoxi=7-/3=(N-motil-N=(2~(3~metdnszuls onil-aminow=fe=
nil)-etil)-amino)-prop11/-6,7.8.9-tetrahidronﬁﬁ-benaociklo-
hepten»énon,

2, 3=diimetoxtaT=/ 3-( Nl ti1elim( 2=fonileetil Jeaning )e propil/e
6,748, B‘tgtrahidro~SH-benzoozklohepten-é—on‘
2.3441m§t0x1-7-/3~(Néﬁetil-ﬂ-(3-fenil-pro§ii)4amino)»propil/-
-6.7,8.9~tetrahidro-SRQbenzociklohapténné-an,
2y3=dimetoxi=T=/ 3= Nemotilelin(2e(3eklérmtonil)eatil Jegnino )=
«p1ropil/=6,7,8,9%=tatrahidro=SH=benzocikloheptén=6=~on,
2.3—aimethi~7~/3-(Nometil-N-(Z-(B-acatil-amino~£eni1)-otil)-
«aming )=propil/=6,7,8,9=tet rahidro=5H-benzociklohep tén=6-on,
243=1ime LoXLaT=/ 3=( wmetiluNe(2=(3vanino-2enil)-etil)mamino )=
~propil/-6,7,8,9~tetrahidro—suobenzocikloheptén-é-on.

.3—&imetox1—7-/3~(H-etil-ﬂ—(3~(3.4~metzlanpd1ax1-£enozi)~pro~
pn)-amino)-propn/-s. ,ts.%tetrahidm«-ﬁi—benzoeiklehaptém—
=Gw0ny -

243=dime toxi-?-/B—(N-etil—N-( 2«(3-metoxi-fenil)=etil)=amino )-
~propil/=6,7,8, 9~tetrahidro~SKnbonmociklahepténpé-on.

24 Mimetoxi-’(—/ Je(NwallileNe(2«(3=netoxi=fonil Jmatil Joamie
no)»propil/-é,7.8.9»totrahidrb—ﬁﬂvbenzociklohcptéan-qn.
2,3=dimetoxieTe/ 3= Neallilelie(3=(3y4~dimetilefonoxi )=propil e
-aminn)-propill-é.7.8.9-tetrahidro-ﬁﬂ-benzociklohepténn6—on.
243=d1metoxi ==/ 3=(HeallileNe(3=(3-metoxi~Lenaxi Jepropil)e
»amino )=propil/=6,7,84I=tetrahidro=Sli=banzocikloheptén=6=on,
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TehidroxieT=/ 3w Nou( 3=( 3y 4-metilén-dioxi~fonoxi J=propil Jeami=

10 )=propil/=6,7,8,9=te trahidro-SH~benzocikloheptén=6~on,

TehidroxieT=/3e(N=({2=( 4~tlucr-Lonil Jestil )eaming )=propil/e
=64748,9=tat rabidro-SH-bentocikloheptén=-6=on,

7-h1droxi-7—/3~(ﬂb(2-(3-metux1-fani1)-etil)-amino)—prop11/~

=647 484 I=tot rahidro-SH=benzocikloheptén=b=on éas

2y3~dinetoxi=T=/4a(Nw(3=(3,4~metilén-dioxi~fenoxi )»propil )=

-aninG Jebutil/=6, 7,3, 9=tet rahidro=-SH=bonzocikloheptén=6=on,

enanticmerjelk, dlasztereomerjeik és savaddiocidés s6ike

, BElSnydsek azok ez (I) 4dltaldnos képletil vegyilletek,

amelyek képletében

X, hidrogén“tcmot, ) hidrogénatomot éa X, hidregénatomot.
hidroxi- vagy metoxiocsoportot jelent, vagy

Xy és X, egyitt tovdbbl ezénwszén kitéat képez és X, hidro= .
génatormot Jelent, vagy

Xy és X, & kbstttik lov8 szénstommal egyiitt karboanilcsopoxrtot
‘képez és 13 hidrogénatomot jelent,

Ry hidrogénatomot, metil~ vagy metoxicsoportot jelant.

R, hidrogénatomot, metile vagy metoxicsoportot jelent,

R3 metilesoportot jelaent,

R‘ (a) dltalénos képletil csoportot jelent, & képletben

n értéke O vagy 1 lehet, ,

35 hidrogén=, fluor-, klér=~ vegy brdématomot, h;drozi-.
metoxiem, cianow, metile, nitro=~, amino=, metil-ssulfo=
nil-oxie~, trifluoi-metilesgulfonil-oxie vagy benéil— A
=~oxicooportot jelent,

Rg hidrogéne, Klér~ vagy bromatomot vagyfmetozicSOportet
Jjelent,
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' R7 hidrogén-, klé™= vagy brdmatomot jelent,
A, n~propiléncsoportot jelent, amelynek a bonzociklohepténe
- gyirihde kaposolddd etilénrészét cteniléne vagy etiniléne
~ réez helyettesitheti, és | o
A2 etilén~ wagy nepropilénssoportot Jelent, vagy ol&an Nm=DYg=
~ pilénosoportot, amelynek, ha n értéke 0, az R4 csoporthos
~ kapcoolddd etilsnrészét eteniléurduz helyeitesiti,
;vaiamint enantiomerjelk, dlasztercomerjeik és aavéddiciéau
861ike
Kildndsen elfnytsek azok &z (I) dltalinos képletii vee
gyiiletek, amelyek képletében
X, hidrogénatomot, X, hidrogénatomot és Xq hidrogénatomot vagy
hidroxicooportot jelent, vagy
X és Xy egyltt tovdbbl szén-szén kotdst képez, és Xy hidro=
genetomot jelent, vagy
X, ég X, a kdz8ttik levd szénatommal egyiitt karbonilesoportot
képez éo X3 hidrogénatomot jelent,
Rl metoxicsoportot jelent,
Ra metoxicaoportot jelent,
R3 metilosoportot jelent,
R, (a) 41t=ldnos képletd csoportot jelent, a képleiben
n értéke 0 vagy 1 lehst,
RS metaxie vagy metileszulfonlleoxicsoportot jeleat, .
RG hidrogénatomot vagy metoxicsoportot jeleat,
R? ?1dregénatomot jelent,
Ay nenropiléncaopertot jelent, ég
Ay etilén- vagy n-propilincsoportot jelent,

valamint enantiomerjeik, diasztereomerjeik 4s savadiicids sdik.
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As 13 vbgyﬂlotokct a kivatkesd, taldlminy szerinti
eljdrisokkal dllithatjuk elds
ae/ (IL) és (1IX) 41ltalénos képletii vegyiletet egymissal rea~
‘géltatunk, s képlctckbun,k1. Ry Rye Mgy A éa Xy = Xy
Jelentése a font mezadott, és a 4y = %, caoportok egyike
R3-NH- dltaldnos képletid caoportot jelent, a képlatben RS
jolenténe a fenti, és a 21 - 22 cgsoportok mdsika pedig
- nukleofil elimindlédé esoportot, igy halogénatomot, péle
ddul klér-, bréime vagy jédatomot. vagy szulfonil-cxicso=
portdt. példdul metdnszulfonileoxi-, pe=toluolszulfonile
~oxie vagy etoxi-szulfonileoxiosoportot jelent.

A reakciét célszerden oldészerben vagy oldészerelegye
ben hajtjuk végre, igy acetonban, dietil-éterben, metile
-formemidben, dimetileformamidban, dimetil-szulfoxidban,
benzolban, klér-benzolban, tetrahidroefurénban, benszol/
tetrahidro-furdn elegyben, dioxdnban vagy a (II) illetve
8 (III) dltaldnos képletil vegyillet foleslogében, €3 adott
esetben savmogkdtSssernek, példdul alkoholdtnak, igy kie
liumeterc=-butildtnak, alkilitéme=hidroxidnak, igy ndtriume
~hidroxidnak vagy kdliumehidroxidnak, alkilifémekarbonite
nak, igy kdlium~karbondtnak, alkilifémeamidnak, {gy néte
riumeamidnak, alkdlifém-hidridnek, igy nd trium=hidridnek,
torcier szerves bdsiansk, igy trietileaminnak vagy pirie
dinnek & jelenlétében, o5 a két utébbi egyldejfleg oldde
sserként is szolgdlhat, vagy roakeiégjoraiténak. igy kf=
lilum=-jodidnak a jolenlétéhen a mukleofil eliminslédd cgoe-
port reakoibképességétsl tulgben, célaserden 0°C éa 1%0 0
ESz8tti, elénybsen 50 °C és 120 °C kisStti héméraékleten,
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példdul as alkalmasott oldésser forrdspontjdn., A reakeist
asonban oldésser nélkill is végrehajthatjuk. KildnSsen olde
nyts & reakciét tercier sserves bédsiadban vagy a (II)
1lletve (IIX) dltalénos képletil amin feleslegében végree
hajtani,

be/ Olyan (I) dltalénos képletil vegyliletek el541litésdra,
amelyek képletében 13 hidrogénatomot jelent,
(IV) 4ltaldnos képleti vegyilletet katalitikusan hidrogée
neziink, a képletben Ry Reo kl. Xao Ay és Ay Jelentése a
fent megadott, azonban 14 hidrexficsoportot jelent, vagy
X, 68 X, egylitt tovébbi szén-ssén kitést képes, vagy
x‘ éa ag Ay csoport ssomssédos telitett szénatomja egyiitt
azén-gaén k¥téat képes.

A kataliszsikus hidrogénezést célazerien oldésserben,
igy metanolben, etanolban, jégecetden, etil-amtétban vagy
dimetil-formamidban hajtjuk végre, ) - 5 bar, eldnyYsen
agonban 1 = 4 bar nyomdsu hidrogénnel, hidrogénezss katae
lizdtor, igy platina, pallddium/aszén vagy Raney-nikkel
Jelenlétében, adott esetben sav, igy perklérsav jelenlé-
tében, 0 °C éa 80 %0 k3zUtti, elénylsen asondan a szoba~
hémérséklet éa 60 °C kisttti hémérsékleten,

Ha X, hidraxicsoportot jelent, igy & katalitilus hide
rogénezést sav jelenlétédben hajtjuk végre,

A katalitikus hidrogénemés morédn az esetlaeges kettls
vagy hdmas kdtések egyidejlleg telitSdhetnek, illetve as
adott esetben meglévS bensilesoportok lehasadhatnak,

os/ Olyan (I) dltaldnos képleti vegyliletek elS41l{tdadra,
amelyek képletében X, és X4 tovibbi szén-asén kitéat képes,
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(v) amm képletii vegyilletdsl - a képlothon Ry - n4,
M és A, jelentése a fent megadott - HEy dltammn képle~
" 'nzyulotot has{tunk ki, a képlethen 83 IMMtd 080
portot, m hidmt-. alkoxi~, agil~oxi- vagy alkil-um—
fonileoxiosoportot Jelent,

A reakoidt elénylsen oldésserben, igy otaaolban, ig0-
propanclban, tetrahidro-furdnban, dicxénben vagy piridin-
ben hajtjuk végre, adott esetben savmegkiitSszernek, igy
nétriun-kerbondtnak vagy piridinnek s jelenlétében, vagy
sawnak, {gy sésavnak vagy Kénsavnak a Jelenlétéven, 0 %

~ 68 100 %0 ktsbtti, elénydsen asonban 20 °C és 80 °0 Kb

d./

gittd héméraékleten,

Végil adott esetben as igy nyert olyan iscmerelegyet,
smelynek Usssetétels olyan (I) Altalinos képletlt vegylilet,
amelynek képletében X és x, egyutt tovﬁbb; sgén-szén kB
tést képes, és olyan (I) dltalénos képleti vegylilet,
mlm képletéden X4 és as ‘l éuoport ssomagédos telf-
tett ssénatomje ogyutt ssén-ssén kitést képez, kromatogri-
ﬁ.&vcl. péladul unhsn alxmin!.\m-ma tilteten végzett
Xromatogrifidval vélagstiuk szét.
Olyan (I) &1taldnos képleti vegylletek elS4l1{tdsdra,
amolm képletédben 13 Mdmionportot Jelent,
(VI) és (VII) 41ltalénos képleti 'ugyiuct-kn agymésanl
resgdltatunk, a képletekden R, - R‘, Ay éas Ay jelentése a
fent megadott, és Me alkdlifématomot vagy Iml dltalédnos
képleti csoportot jelent, a képletden Hal kldzbrbm |
Yagy Jddatomot Jelent, )

A reakeiét ellnylsen oldészerben, gy dietil-éterbem, |
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metil-tero-butileéterben, tetrahidro-furdnban, diox4nban,
n-hexdnban vagy benzolban hajtjuk végre, adott esetben |
véa6géa, igy nitrogén vagy argon alatt, 0 °C és 50 °0 ki
s¥tti hémérsékleten, elénylsen asonban szobahlméraékleten,
Olyan (I) d1teldnos képletil vegyilletek ol5411{tdssira,
amelyek képletéden 35 alkil-amino~. dialkil~amino-, allka~
noileaninoe, alkoxiekarbonilesminoe, alkilesgulfonileamie
no=, biss(alkilesgulfonil)-aminoe, (Nealkil)ealkileszule
fonileamino-, alkil-tio=, alkoxi~, alkoxi-karbonileoxi=,
kerboxi-alkoxie, alkoxiekarbonil-alkoxie-, zonu.alkon-.
trifluor-metoxi~, difluor-metoxi-, ciano-alkoxi=-, élkil-
esgulfonil-oxi~ vagy trifluor-metileasulfonileoxicaoportot
Jelent, | ,
(VIII) 4ltaldnos képletd vegyiletet - a képletden By = R,,
Ays Agy Xy = X3 jelentése a fent magadott.-ni (b) 41talde
nos képletil csoportot jelent, a képletben n értéke, Rg és

-37 301§nt6ae a font megadott és Rg hidroxi-, amino- vagy

1 « 3 saénatomos alkilesminocsoportot jelent - (IX) f1te=-
lénos képletil vegyillettel reagf{ltatunk, a képletden 84
nukleofil elimindlédé caoportot, igy halogénatomot, péle
ddul klér=, brém- vagy jédatomot jelent, és Rg alkile,
alkanoile, alkoxie-karbonile, karboxi-alkile, alkoxi=kame
bonilealkile, alkileszulfonile, fenil-alkile, trifluor-
~notile, difluor-metil- vagy cianc-alkilosoportot jelent,
és az elSzSeckben emlitett alkil- vagy alkoxicsoportok
mindig 1 « 3 szénatomosak, az alkanoilcsoportok pedig
mind{g 2 = 3 azénatomosak, |

A reakeidt célszerfien oldbsserben vagy oldészorelogy-
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ben, gy dikléremetdnban, kloroformban, széntetrakloride
ban, éterbem, tetrehidro-furdnban, dioxdnban, benszolban,
toluolban, acetonitrilben vagy dimetilefomamidban hajte
Juk végre, adott esetdben a savat aktivdld szernek vagy

B _vigelvondssernek, példdul klérbhmmmméazt!mt

2./

tionil-kloridnak, :oastor-trikloridnak. fosafor-pentoxid-
nak, N,N'-dieiklohextl-karbodiinidnk, N,}*-diciklchexil~
~karbodi1nid/W-bdraxt -agukoininidnek, §,N*~karbontledi-
intdagolnak vagy N,N’-tionil-qiinidagolnak & J slenlétében,
és adott esetben szervetlen bdsisnak, {gy nﬂtrium-karbo—
ndtnak vagy tercier sserves bdzisnak, igy trintﬂ-aminnak
vagy piridinnek a Jelenlétében, ez a két utébbi egyidejd-
leg oldSeserként is ssolgdlnat, -25 %C és 250 %C kusytts,
elénytaen asonban -10 °C és as alkalmasott oldésser forrdee
pontja kizdtts hﬁnérnéklom.

Ha a (VIII) dltaldnos képleti vegyilletben as R; hidroe-
génatomot Jelent, Ugy est a megfelols n9 esoport helyette-
siti, amennyiben es a reakeié sorén a szokdsos védSoso-
portok egyikével nincs mméd‘n.

(X) 41taldnos képletii vegyilletet redukdlunk, & képhtbm
Ry » 34.,:11, b o és 13 8 fent megadott Jclqtiaﬁ. éw A& .
adott esetdben egy 1 « 3 szénatomos alkilosoporttal ssubss-

titudlt, egyenes szénldnou, 2 = 4 szénatomos olyan alki=

lénosoportot jelent, amelynek as n:)"" dltaldnos képleti
osoport nitrogémtcmjﬁho; kapesol6dé metilénosoportidt
karbonilesoport holyottoqiti.

A redukcidét elénylsen fém-hidriddel, igy l{tiumealu-
minium-hidriddel wagy dibordnnal vagy a bordn és tioéter
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komp}.exével, példdul a borén és a dimct_il—szﬁlfid kompe
loxével, & megfeleld oldé,ézerben. igy dintil—étarben ,,
vagy tetmhidi'o-turénban végenziik el, 0 °C és 80 9¢ ke
25ttd, eldénylaen azonban 10 °C &3 45 °C k¥zBtti hémérméke
leten. |

Olyan (I) 4ltaldnos képletil vegyliletek ol84llitdsdm,
amelyek képletében A, adott esetben egy 1 - 3 szénatomos |
alkileasoporttal sgubsztitudlt egyenes szénldncu, 3 = 4
sgénatomos olyan alkiléncsoportot jelent, amelynek a bén-»
zociklohepténgylirdihds kaposolddd etilénrészét etenilénréss
helyottesitheti,

(XI) 41talénos képletd vegylletet katalitikusan hidrogée
neziink, a képletben By = R‘. Ays xl - 13 a font megadott
jelentési és A]'_ adott esetben egy 1 - 3 szénatomos alkile
csoporttal szubsztitudlt, egyenes szénldncu, 3 - 4§ széne
atomos olyan alkiléncsoportot jelent, amelynck a benzo-
ciklohepténgylirihe kapcsolédd etilénrészét eteniléne
vagy otinilénrész helyettesiti,

A katalitikus hidrogénezést telﬁnyﬁaan oldészerben,
igy metanolban, etanolban, jégecetben, etileacetitban
vagy dimetil-formamidban hajtjuk végre, 1 - % bar, ol=
nytsen 1 « 4 bar nyomdsu hidrogéngdzzal, hidrogénezs katew
lizdtor, igy platina, pallddium/szén vagy Raney-nikkel
katalisdtor jelenlétében, adott esetben savnak, {gy pere
klérsavnak a jelenlétében, 0 9C és 80 OC ktzBttl, elb=
nytsen azonban a szobahfmérséklet és 60 90 kBzttti hémére
sékleten, | } ;

Olyan (I) 41ltaldnos képleti vegylUletek elS4llitdedra,
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anelyek képletében ap A, kettSs kitést tartalmas, elSnyde
son Raneyenikkel vagy Lindlar katalisdtor Jalanlétéhon
végezsilk ¢l a megfelelS olyan (XI) £1ltaldnos képletil ve=
gylllet katalitikus hidrogénesésdt, amelynsk képletébem Ai |
himas kitést tartalmas,

A katalitikus hidrogénesés sordn egyldejileg telftSde

het asg A, csoportben meglévé kettls kités is,

Az eddig leirt reakoidkndl az adott esetben meglévs
reakoibképes casoportokat, gy a hidroxi-, amino- vagy imino=
esoportokat a reakeid sordn a szokdsos véd§esoportokiml véde
hetjiik meg, amelyeket & reakcid sordn ismét lehas{thatunk,

A hidroxicsoport védelmére védSesoportként szerepelhet
| példdul a trimetil-szilile, acetil~, bansoile, bm.ti- vagy a
tetrahidro-piranilosoport, as imino- vagy as aminoosoport vée
delmére podig as acetile, bensoil-, etoxi-karbonile vagy a
bengilesoport, _

Az alkalmagott védScaoportnak as adott esetben ezt
k8vetS lahasitdsit eldnydsen hidroliszissel végezsilk el, vises
olddaserben, példdul wvisden, vizes izopropanolban, vises tot.
rahidro-furdnban vagy vises dioxdnban, savmnak, igy sdsavnak
vagy kénsavnak vagy alkdlifém-hidroxidnak, 1{gy nétxdum-hid-
roxidnak vagy kélium-hidroxidnak a jelenlétéden, 0 °C és 100 ¢
kisdtts hOmérsékloten, eldnybsen azonban a reakoidelegy
forrdspontién. A benzilcsoport lehasitdsdt asondban eldnySsen
hidrogenolizinsel végeaazilk el, példdul 1 - 7 bar, eldnybsen
3 - 5 bar nyomdsu hidrogémnel, katalizdtor, {gy pallddium/ssén
katalizdtor jelenlétéden, olddsserben, gy metanolban, eta
nolban, etilwacetdtban vagy jégecetben, as oldathom adott
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esetban savat, Igy sésavat ia adva, 4s 0 %0 és 50 9C kvsstts
hémérasdékleten, 6lénySsen azonban szobahdmérsékleten.

| Ha a talalmény gzerinti eljdrdssal olyan (I) dltald-
nos képleti vegyﬂletet nyeriink, amelynek képletében as RS
bensil-oxicsoportot jelent, gy ezt a vegyilletet debenzilow
aéasel a megfeleld hidroxivegyiiletté alakithatjuk 4t,.

Az utdlagos debenzilezést elinytaen oldészerben, igy
visben, vizes etanolban, metanolban, jégecetben, etileacetste
ban vegy dimetileformamidban hajtjuk végre, oélszerfen hidroe
gén gizzal, hidrogénez§ katalizdtor, igy Raney-nikkel, platie
na vagy pallddium/szén katalizdtor jelenlétébem, 0 °C &3 50 ¢
kg8ttl hémérsékleten, eldnylisen azonban szobahdméradkleten.

Az igyﬂnyart olyan (I) 41taldnos képletil vegyiletee
kot, amelyeknek lagaldbb egy kirdlis centrumuk van, & szokdsos
mnédon, példdul oszlopkromatogrifidval diasztereomerjeikké
illetve onantiomerjeikké vélaszthatjuk szét, péladul kirdlis
télteten végzett oszlopkromatogrdfiival vegy optikailag aktfy
savakkal, példful D= vagy Lemoncmetileborkésavval, D= vagy Le
~diacetil=brokisavval, D= vagy Leborkfsavval, De vagy Leteje
savval, D- vagy Iwkénforsavval, D= vagy LedibenzoileborkSsave
val, D= vagy Lekdmforazulfonsavval vagy D= vagy L-kamtdnsawu
val végzott kristdlyositdissal, ‘

Az igy nyert (I) 4ltaldnos képletii vegyilleteket toe
vébbd savaddicids s61kkd, £5leg gydgydszatl oélokra alkalmage
hatd, élettanilag elfogadhaté szervetlen vagy szerves savake
kal képzett savadiicids sbikkd alakithatjuk 4t. Erre a oélra
savként szerepelhet példdul e sdésav, hidrogén-bromid, k&nnav,
foaszforsav, ecetsav, tejsav, citromsav, borkésav, borcatyinp
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k8sav, meleinsav vagy a fumérsav,

A kiinduldai vegyiletekként haszndlt (II) « (XI) dle
taldnos képletil vegyiiletek réesban ismertek a szakirodelome
bS1, illetve ezeket Ummagiban lsmert eljdrdeokikal el&dll{te
hatjuk,

Példdul a (II) dltaldnos képleti kiinduldsi vegylile=
tet gy 411{tjuk el§, hogy a megfelell benzocikloheptén=T=on=
sgdrmagékot a megfelels fémorganikus vegyillettel reasgiltate
Juk, és adott csetben az igy nyert vegyiiletet végil dehidree
tdljuk és/vagy hidrogénezziik, A2 adott esetden 137 kapott ple
ranil-2-oxivagyiiletet végiil olyan (II) 41taldnos képletll vee
gyiletté alakithatjuk 4t, amelynek képletében 21 halogénatoe
mot jelent,

A kiinduldei vegyiletekként haszndlt (IV), (V), (VIII),
(X) és (XI) 41taldnos képletil vegyileteket a megfelsls benze~
ciklohepténszirmazéknak a megfelels alkil=halogeniddel vagy
8lkileaminnal valé reakcibjdval £1lithatjuk eld.

Kint ezt mdr a bevezetSben emlitettilk, az (I) £1talde
nos képletil, ) vegyiileteknek és élettanilag elfogadhatd
szervetlen vagy szerves savakkal képzett ssvaddioién sdiknak
értékes farmakoldgial tulajdonsdgaik vannak. folqg csekély
kdézpontli mellékhatdsuk és s sgivritmust és a vérnwomést catke=
kent§, kilciumantagonista és/vagy thrombosis ehlont hatéauk,
valamint a szivndl antiischaemids 83 a gziv ozigénigényét
oatkkentS hatdsuk,

Biloldgial tulajdonsdgaikra nézve & kivetkez§ vegyiilew
teket:

A = 2y3=11imetoxieTe/ J=(NemotileNe(2a(3,4~dinetoxi=fanil o
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=8til)=anino )«propil/=6,7,8,9=tetrahid ro=Sl<benzocikl o=
heptén : |
B s 2.3~d1motaxi~/3-(R-met11-3-(2-(4~metcxi-fen11)-atil)uuaiu
00)=propil/=6,7,8,9=tetrahidro=-SH-benzociklohaptén
C = 2,3=d0me toxti=Te/3w(Nenetilelie(2=( 3-notoxi-tonil )=otil )=
~amino )=propil/=6,7 48, 9=tot rahid ro=-5H=-benzociklohsptén |
D= ’. 2y3=dimotoxi«TehidroxieTe/Ju(R-notileNe(2e( Junetoxi-1 enil ‘)'-
—ctil)—amino)-propil/w6.7.8.9-tetrahidro-ﬁﬂnbenzociklo-
heptén |
B = 2y3«iinetoxi=7=hidroxieTe/3=(NenotileN=(3=(3notoxi=Lan
oxi )=propil)eaning )«propil/=6,7,8,%tet rahldro=SHebenzo=
ocikloheptén és |

P = 2,3wdimetoxi=T-hidroxieTe/In( N-motil-Na(2=( 3-notdnssul fom
nil-oxi-fenil)=gtil)=amino)=propil/=6,7,8,9-tet rahidroe
=5Hebenzocikloheptén

8 kautkeaSképp vizsgdl tuks

A vizsgdlandé vegylleteknek a szivritmusre kifejtett
hatdadt ddSzisonként két patkdnyon vissgdltuke A patkdnyok £te
lagos testsilya 250 « 300 g volt. A vizagdlat 018ttt a patkée
nyokat 50 mg/kg L.pe 63 10 mg/kg B.c. d6zisu Pentobarbitallal
narkotizdltuk, A vissgdlandé vegyiileteket vizes oldatban
(0,1 m1/100 g) injekcibztuk a vena jugularisba.

A vérnyomdst az egyik aoqrta carotisba bekdtdtt kanile
1¥n keresstiil mértdk, a szivveréat pedig tdelektréddkrdl low
vesetett EXG jelek (IX. vagy III, levezetés) formfjdban ree |
gisstrdltuk, As dllatok szivverése a kontrollperiédusban
350 = 400 Ysszehdzédds/pere volt (8/perc). |



A kbvetkes§ tdbldzat tartalmazza a talilt értékeket:
Hatéanyag  Dézis szivverésestkkenés, a hatéanysg beadde

. 50 - 173 o
. o S

N o

D 50 - 155

B 540 - - 167

y 5,0  e1%

A teldlmdny szerintl eljdrdasal elSdllitott dj hatde
anyagbk a terdplds déniaban semﬁilyan toxikusAmellékhatést
sem cutattak, Igy példdul as A « P hatdanyagok egefeken nég
10 mg/kg i.v. d6zisban sem mutattak semmiféle toxikus melléke
hatdst, csekély nyugtats hatdson kivil,

~ Pammokoléglal tulajdonsdgaik alapjén a taldlmény szee
rinti ) vegyiiletek alkalmasak az ischaemids szivbotegaégek,
példdul a szivinfarktus kezelésére és megellzésére és & sinuge
tachycardia kezelésére,

A kivéint hatds eldréséhes sziikoséges d6zis nagysdga
célazerien egyszer=kétszer napl 0,03 = 0,4 mg ha téanyag/kg
testsily, elénybsen 0,07 = 0,25 mg hatSanyag/kg testsily. A
taldlmdny szqrinti eljdrdssal el84llitott &j hatdanyagokat
i1lletve élettanilag slfogadhatd szerves vagy szervetlen sa~
vakkal képzett savaddiciés séikat, adott esetben mds hatée
anyagokkal valé kombindoidkhan, @ sgokdsos kizsmbss hordogde
éa/vagy higitdanyagokkal, példdul kukoricakeményitsvel, tej=
cukorral, pﬁdcukorral; mikrokriétélyos cellulézzal, magnézie
um-sstearsttal, polivinilepirrolidomnal, oitromsavval, borkfe
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savval, vizgel, vises etanollal, vises glicerimnel, vizes
szorbittal, vises polietilén~glikollal, propilénglikollal,
karboxi-metil~celluldssal vegy ssirtartalmu anyagokkal, igy
keményssirral vagy eseknek a megfelal§ elegyeivel egyiltt a
scokdsos galenilkus késsitményekké, igy tablettdkkd, drazaékkd,
kapasuldkkd, porokkd, szuszpenzidkkd, cseppekké, ampulldkkf,
szirupokkd vagy kipokkd dolgomhatjuk fal,

Példdk a kiinduldsi vegyliletok és a hatéanyagok el
d11{tdedras

l=Nematileoropgrgileandy

78,9 ml (0,6 m61l) M-metilebenzileaminnak éa 83,6 ml
(0,6 mél) trietil-aminnak 500 ml dietileéterrel kéesillt olda=
téhos, 22 %C-on jeges hités kizben 45 perc alatt hozzdadunk
45,4 ml (0,6 mél) propargilebromidot. Két 6ra milva a reakcid=
elegyet szobahdmérsékleten 500 ml vizzel extrahdljuke. A szexre
ves tizist magnézium-szulfdttal megszdritjuk, vdkuumban bepde
roljuk és deaztilldljuk. Igy 74,4 g c¢im szerinti vegyilletet
nyeriink (kitermeléss 78 %),

Porréspontia, s_oo ggm® 108 = 115 %

B pédlda

elegyében 11,4 g (0,467 gatom) magnéziummal frissem készillt

etilemagnézium=~bromidnak 80 ml dietil-éterrel késsillt oldetde
ba 15 %Cwon becsepegtetiink 170 m) totrahidro-furdnt. Végil a
reakcibelegybe 20 « 37 °C-on becsepegtetjik 74,2 g (0,467 mél)
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Rebenzil=Re-metilepropargil-aminnak 80 ml tetrahidro-furdnnal
készillt oldatdt. Az etdnfojlidéam befejezddése utin a reakeide
elegybe becsepegtetjiik 82,2 g (0,373 mél) 2,3=dimetoxie6,7,8,9%
~tet rahidro-5H~benzooikloheptén=T~onnak 160 ml tetrahidro=fue
rédnnal késsiilt oldatit, Pl Sra milva a reakcidelegyhes kie '
rillbeldl 30 %C-on 100 ml 10 %eos amméniuneklorid oldatot
adunk, sietil-éterrel extrahiljuk, az éteres f4zist £41ig to=
litett kiliume~kerbondt oldattal és vizzel mosauke A szerves
azist clvalasztjuk, magnéziumeszulfittal megszdritjuk és vie
kuumdan bepdroljuke Az igy kmpott nyers terméket 3 kg alumie
nium=-oridon (semleges, aktivitédeas II.-III,) dikléremetédnnal,
majd 1 %=ig nivekvs ctanoltartalmu dikiéremetdnnal tisztitjuke
Igy 127 g cim szerinfi vegyﬁletet nyeriink (kitormeléss 90 %).
Rf értékes 0,2 (aluminiug-oxidy futtatdszers 2 % otanoltare

talmu diklér-mctdn)

C példa

2442 g (0,064 MO1) 2,3=limetoxieT=hidroxieTe( e N
=benzileNenetileanino )«propin-leil)«6,7,6,9=tet rahidro=SHe
~bsnzocikloheptént 300 ml metsnolban, 4 g Raney-nikkel kataw

lizdtor jeclenldtében, 5 bar hidrogénnyomison, szobahdmérsdie
leten, 20 ém hosszat hidroséneziinks A reakcidelegyet szlrjik,
vikuumban bepdroljuk, é3 az igy nyert nyers terméket 1600 g
aluniniumeoxidon (semleges, cktivitdsas Il,«IIl,) diklior=inge
tdnnal és 3 Feig nSvekvs etanoltartalmu dikléremetdmmel €ioze
titjuke. Igy 24 g cim azerinti vegyiletet nyeriink (kitermeléss
98 )
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Ry Srtékes 0,65 (aluminiummoxids futtatészer: 3 % etanoltar-
talmu Aiklér-metdn)

heptén j‘g omeralepyd

| ‘zs,a_g‘(o,osz m6l) 243=dimetoxieTehidroximTw(3=(Ne
~benzil=Nenetileanino )=propil =6 ,7,8,9=tetrahidroSH~benzo~
oikloheptén &5 5,5 g (0,029 mél) p-toluolszulfonsavehidrdt
elegyét 600 ml toluolban vizlevdlasztéval elldtott visszafo=
lyatd hit§ alatt 6 érs hosguzat formalijuk. szutdn a reakcide
elegyet telitett ndtriun-hidrogén-karbondt oldattal extrahdle
Juk, a szerves f4zlst magnézium-szulfdttal megszdritjuk, vie
kuumban bepdroljuk, és as igy nyert nyers terméket 1600 g
aluminium-oxidon (semloges, aktivitdsas Il.~IlI,) diklSr-me=
ténnal tisztitva 18,3 g cim szerinti izomerelegyet nyeriink
(kitormeléas 80 %).
Ry drtékes 0,87-0,92 (aluminium~oxids futtatdazers ciklohexédn

+ 50 # atil-acetdt elogye)

: B pédlda A .

223=Dinotox~7=(3=(N=metil-aning)=piopil)et,Ts8s9=tot rahidros

w5 - ¢lklohaept

A D pslda cim szerinti izomeralegysbdl 8,3 gramnot
(0,0227 mél) 150 ml jégecetban, lg 10 %-08 PA/C katalizdtor
jelenlétében, 2 bar hidrogénnyomison, 50 C-on 4 éra hosszat
hidrogdénesiink, A vikuumban bepdrolt szlirletet 'diklématénba;\
oldjuk, és as oldatot telitett ndtrium-hidrogén~karbondt ole



oooooooooooooo

.34

dattal mossuk., A szerves fdzist magnézium-ssulfittal megazde

ritjuk, vikuumban bepdroljuk, és as igy nyert nyers terméket

aluminiume—oxidon (semleges, aktivitdsas II, « III.) diklére

~motdnnal és 15 %=-ig nvekvd etanoltartalmu diklér-metdnnal

‘tisztitva 2,27 g oim szerinti vegyiiletet nyeriink (kitermee

- 1688 36,0 %)e

Ry értékes 0,25 (aluminium-oxidy futtatészers 10 % etanocltare
tolmu ddklér-nmetdn) '

F pédlda
wDimotoxi=T=hiiroxieT= Nelotlil-ami «DPOD11 )0 4T3
wtgtrahis whens xl t8

8,15 g (0,0215 m61) 243=dimotozi=TehidroxieT=(3e(Ne
ebengil~Nenetilenino )epropineleil Jui,7,8,%=totrahidro=Sie
=bengocikloheptént 120 ml etanolban, 5 bar hidrosénnyomdason,

2 g 10 %eos PA/0 katalizdtor jelenmlétdben, aszebahimérsékleten,
7 éxa hosszat hidrogéneziink, A vdkuumban bap4rolt sszirletet
500 g aluminiumeoxidon (semleges, aktivitdsar [I,~III.) di=
kléremetdnnel és 10 FHwig ndvekvd ctanoltartalmu dikléremetine
pal tisztitva 4,55 g c¢im szerinti vegzyiletet nyeriink (kitere
meldést 72,1 %)e : /
Olvaddspontjas 94 « 96 ¢

¢ p21lda

inetoxieT=nidcoxie]e= niranilele =10} leil )e

- Jmtot cal wSebenzociklohent |

A B p3lddval analdg médon 41litjuk 616 2y3edimetoxie
«6,7,8,9%=tot mhldro-5H=baonzocikloheptén=-T=onbll és 3e(piranile
«2=0xl )=propinbll, Kitermaldss 96,5 %

Ry értékes 0,67 (aluminiumeoxidy futtatiszers etileacetit)



oooooooooooooo

et ahidro-SH-bengooiklohep t¢ . .
) 8,7 mi (13,9 mmél) nedbutil~litium 15 %=08 n-hexdnos
oldaténak és 9,6 ml tetrahidro-furdmmak elegyébe =30 C-on
becsapegtatﬂnk a8 @ példa cim szerinti vegylletének 4,7 gramme
J&b6L (13 mml) 80 ml tetrahidro-furdmnal késsilt oldatote
10 perc milva & reakcibelegybe =25 °C-on becsepegtetiink 41,4
ml dimetil-gzulfoxidot, majd djabb 8 perc milva 1,22 ml (19,6
mmél) metil-jodidote A reakeidelegyet egy Sra hosszat keverjik
ﬁég 0 « 15 %-0s néméraékleten, majd 4jabd egy é1a hosezat 50
%w~one A reakciSelegyet telitett nitriumeklorid oldatba dnte
Juk, é8 dietil-dterrel extrahiljuke A szerves f4zist vizazel
mossuk, magnéziuu-gzulfittal megegdritjuk és vdkuumban bepd-
roljuke Az igy kapott nyers terméket 400 g aluminiumeoxidon
(semleges, aktivitdsas II.~III,) dikléremetdnnal és 3 %=ig
n8vekvl etanoltartalmu diklérwmetdnnal tisztitva 3,5 g eim
szerinti vegyiiletet nyoriink (kitermsléss 72,0 %).
Olvad4spontias 67 - T2 %
I pélas

hidro=JhH-benzocticloheptény
6 ml (82 mmél) tionil-kloridnak és e H példa cim sze=

‘iinti vogyiletébSl 3,25 grammnak (8,68 mndl) 30 ml kloroforme
mal készilt oldatdt egy 6ra hosozat vissgafolyatd hité alatt
forraljuke A vilkunumban bepdrclt nyers terméket 350 g aluminie
umeoxidon (semloges, aktivitdsa: II.~III,) diklérenetémnal és
5% % piklohe;éﬁnél tisztitva 2,0 g cim szerinti vegyiiletet

\
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nyerink (kitermeléss T4,6 %),
Olvadéapontda: 66 = 70 %

=Jll=benzocikiochentén

2g3=dimetoxieT~hidroxiaT=(3=(pirunileeoxi )=propin=le -
=il)w6,7,849=tet rahidro=~SH=benzociklohopténbSl és mezilekloe
ridb6l, pirijinben d11itjuk eld, 45 %C-on. Kitermeldss 68,2 %
Ry értckes 0462 (aluniniumeoxid; futtatészers dikléremotdn)
XK példa
222=Dimotoxl=5,T=en0xl=Te(3=(piranil=2=oxi)=propin=l-il)=

=65728¢ 9=tg trahilro=SH-benzocikl ochentén
© A J példa cim aszerintl vegylileténdl 27 zramuot (0,078

mél) 800 ml kloroformban oldunk, €s ehhez &z oldathoz adjuk
3646 g (042 mé1) meklérwperoxibenzoesavnak 1000 ml k1lorToforme

mal készilt oldatdt, majd a reskecidelegyet szobahbuérsdkleten
14 6ra hosszat keverjike A maeradék peroxidot 400 ml 10 wPwo0s
ndtrium=hilirozéneszulfit oldattal elbontjuke A szerves f4ziast
telitett ndtriun-nidrogén~karbonit oldattal majd vizzel mose
suk, magnéziun-szulfdttal megszdritjuk és vdkuumban bepdrole
Juk. Az {gy nyert nyers terméket 1600 g aluminium-oxidon (sem=
leges, aktivitdeas IL,=II1,) dikiéremetfnnal tisztitva 9,3 g
cim szerintl ve/yiiletet kapunk (kitermeléss 33 %)
Ry értékes 0,48 (aluminiam-oxidy futtatészers diklér-metsn)

L pelda
2423=DinotoxtmTe( 3= pircniledmoxi )=nropin=leil J=6,7,8,9=tetrge
hidroedlebenzocikl oheptén-o-on

A K példa cim szerinti vegyiiletébsl 9,25 grammot
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(2548 mnél) 700 ml toluolbanm oldunk, az oldathos 2 g (10,5
mmél) petoluclazulfonsamhhidrﬁtot adunk, és a roakcido;egynt
agobahlméradkleten 13 6 hosszat keverjilk, A roa.kciéohayét
telitett ndtriumehidrogén-karbondt oldattal extrahiljuk, mag-
nézium-ssulfdttal megssdr{tiuk, vdkuumban bepdroljuk, és as
{gy nyert gyem.teméket 1000 g ‘.aluminium-oxidonr (semlegea.k '
aktivitdeas I1,-III,) 50 % oiklohexén és 50 % diklém-metén
elegyével tiszt:‘.tva 1,9 g oim szerinti vegyiiletet kapunk”(ki#
tarmeléas 20,5 %). ' | |
R‘ értékes 0,64 (aluminium—axid;“futtatészert 3 % etanoltare
talmu d4klér-metdn)

L B példa
g:}:gggetoxi-z-gzggeténszulfog;l—ozi-groginpl-il2&6,1.8,2—
wte sbenzocl eptéxiwbm

Az L példa cim szerinti vegyiiletébSl és mezil-kloride
»61, piridinben éllitjuk el8, 45 °C-on. Kitermelés: 12,7 %

R példa
ot o £ tLlmNm( 2w imet o 4 ot -
=qinino Jwnropinel~il/«=6,7,8,9~tet rahi dro-5H-bensociklohepténe

=b-on
Az N példa oim szerinti vegyilletébsl éa 2 ekvivalann
H-metil—ﬁ-—( 2«(3 .4~dhnetaxix-£ enil )=etil J=gminbdl all:i'c;]uk 616 ’
80 9%Ceon, Kitermelés: TO B

lepéldasn
2a2=Dingtoxi=T=/3=(Reinotil mli-e( Jmfonilepropil Jeaming J=pronil/=
=647 484 2=tot rahid ro=GHabonzooikl cheptén=hidroll

3,2 g (040079 m61) 2,3=dimetoxt=T-hidroxi=T=( 3=k~
~cinnomil=Nemetil=amino J=propinel-1l)=6,7,8,9=tet rahidro=5i=
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=benzooikloheptént 40 ml jégecet éa 2 ml perklérasev elegyée
ben, 0,5 g 10 %=08 P4/C Intalizdtor jelenlétében, 3,5 dar
nyomdsu hidrogénnel, 60 %Ceon, 2 éra hosszat hidrogénesziink,
A vékuumban bepérolt szirletet dikléremetdnban oldjuk, és as
oldatot telitett nédtrium-hidrogén«karbondt oldattal mossuk, A
szerves fizist mognéziumeszulfitial megszdritjuk, €s o vikuume
ban bapdrolt nyers terméket 280 g aluminiumw-oxidon (semleges,
aktivitéaas'II.-III.) diklSr-netdnnal tisztitjuke. Az oldathoz
oetileacetdt/séaavas éter clegyet adva 1,77 g cim uzerinti vee
gyiilet v4lik ki (kitermelés:s 51,9 %).
Olvaddanontjas 159 « 160,5 °C
| 2ep£1da

2, 3=Dimetoxi=Te/ Ie(NemotileNa(2e( 3,4=dinct oxi=fonil Juotil )e

=D1O D il /=8 ihidro-SH~benzociklohenté

1,1 2 (0,0025 mS1) 243=dimotoxieTehidroxteTw/ 3w Nemow
tileile(2=(3,4=dimetoxietonil)=otil J=amino Jepropin=l=1il/=
w647 484 9etat rahidro=-SHe=benzociklohepténnek 15 ml piridinnel
kéaziillt oldatdhoa szobahbmérsékleten 0,2 ml mezilekloridot

adunk, és a reakoidelegyet 45 Cwon 2 Jre hoaszat keverjiike A
vékuumben bepdrolt nyers terméket diklérwmotdn/viz kétfézisu

elegyében oldjuk, a szerves fdzist magnézium-szulfittal mege

széritjuk, vékuunban bepiroljuk, és az igy kapott nyers tere

méket:loo g aluniniun-oxidon (semleges, aktivitdoar II,-III,)
1 %=1ig ndvekvs etanoltartalmu dikldémwmetdnnal tisztitva 0,66

g oim szerinti vegyiiletet nyeriink (kitermelés: 60,6 %),

Elemi Bsazetétele (%)t

Smémitotts C 74,45 H 7,64 N 3,22

Taldlts 74,30 T+49 3,02
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«anino)=propil/=6,7,849=tet rahidro-5H-benzosikloheptén, 0,5 g
(3 mmél) cimmamileklorid és G,34 g (3 mudl) trietil-amin clew
gyét egy 6ma hosazat 80 %C-on tartjuk. A lehfitdtt reskelde

elegyhez 2 mdlos ndtriun-hidroxid oldutot adunk, 68 Aikl6Twmew
té.mial extrahdljuke A szerves fézist magndziumeszulfittal mege
s2dritjuk 43 vdkuumban bepdroljuk. Az igy kapott nyers :emdée
ket 160 g aluniniuaeoxidon (semleges, aktivitdsa: IT.-IIT.)
diklérenmotinnal tisati{tjuk, majd a temék acetonos oldatdhoz
sésavas étart odva 300 mg cim gszerintl veryilet vAlil ki (kie
termeléas 24 %),
Olvadéspentjas 234 %C

4 p&lda

2a2=Dinctoxi~T=hidroxleTw/3e(l-motileli=(3~(4=brém-fonil)=pro=
pil)e-eming 2-2} ropil/=6,7,849~tet rahidro~SH-bonzooikl.oheptén=
«hidroklorid o

A 3, példdval analdg médon 411itjuk el 3=(4=brémefe=
011 )el-brém-propnbSl s 2,3~dimetoxi-T=hidroxi=Tm=/ 3e(N-notile
«omino )=propil/«6,7,8,9-tet rahidro-5H-benzociklohepténbsl,
Kitermeles: 25 3%

Olvaddspontjas 174 °c

Be P édlda
2al=DirotoxieT=nctoxiaTe/3w(lengtileN-(2-(3 24=dinetoxi-fonil)e
wotl] )eaming )=nropin~leil/=5,7,.8:9~tat 5Heba2300

heptén
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1,75 g (5,67 mnbl) 2,3=dimetoxi=TemetoxieT=( 3=kl
=pTODiNn=1leil)e6,7,8,-tetrahidro-5H~benzocikloheptén és 2,21 g
(1143 mm31) Uenotilelw(3,4~dimetoxi~fonil)e=etileanin elegyét
miaf5l Sra hosszat 95 %Ce-on tartjuke A lohitdtt nyers tormée
ket 400 g aluminium-oxidon (semleges, aktivitésas II.eIII,)
diklér=netdnnnl S 1 Tmig nivekvé etanoltartolmu dikldr=noe
tdnnal tisztitva 2,4 g ¢im szerinti vogyliletet nyerink (kie
temmeldss 30,6 %)

Olvaddspontja: 67 = T0 ©C
e p &1 3da

223=Dimotoxi=T=hidroxi- 7-/3—(W~netil-ﬂ~(a-gg:triflﬂgrbmetgn
azulfonil-oxiefonil)eetil )=anin
=H~benzosikloheptén-hidroklorid

0 g (2,4 mMndl) 2,3edinetoxi-=T=nidr0xl=T=/3=(Neng~
tileN=(2=(3«hidraxi-fenil)=ctil)eaning )mpropil/e6, 7,8, Jetot=
rahidro=Sil=benzocikloheptint é3 0,5 g (4,8 mnuél) trietileamint

20 m1 dikléremetdnvan oldunk, és az oldatba becaepegtetiink -
0459 g (3,5 madl) trifluor-metdnszulfonsavekloridote A roake
cibelosyet 16 Sra milva vdkuumban bepiroljuk, &3 a Nyoers tew
méket 160 g elunminium-oxidon (semlogas, aktivitdaas II.-III.)
dikléremetinnal tisztitjuk, majd a termék acetonos oldaidhoz -
sbésavas étert adva 490 ng ofm szerinti Vegyﬁlatét nyerink (kie
termeldgs 97 1£),
Olvaddapontjas 160 9

Te D ¢ 1 da
ae/ Ne{3=(2,3-Dimotori=-T=hidroxi=6,7,8,9-tetrahidro=SH=bapzge

ciklochenténm Teil Jwn: opil)shunetll-z,g:gggetoxinfggéjgggr
anid
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1,2 g (6 mmél) 3,4~dimetoxi-fahéjsavat 60 ml etile
~agetdtban sguszpendilunk, a szuszpenszishos hozzdadunk 1,0 g
(6 musl) N,N'~karbonilediimidazolt, és a reakeidelegyet 40
©G-on negyed 6re hosszat keverjik. Ehhes a ssusspenzidhos
hoszzdosapegtetoeiink 2,0 g (6 mabl) 2,3edimotoxi=T-hidroxi=Tw/3=
=(N-metil~amino)=propil/=6,7,8,9=tetrahidro~SH-bengocikl chape
tént, majd a reakcidelegyet 28 Sra hosszat visszafolyats hits
alatt forraljuk. A lehiititt reakciSelegyhes 2 mélos ndtriume
-hidroxid oldatot adunk, és etil-acetdttal t¥bbasir extrehile
.Ju’k. As egyesitett szerves f4zist magnézium-szulfdttal meg=
sgdritjuk, vikuumban bepiroljuk. A nyers terméket 380 g alumie
nium-oxidon (semleges, aktivitdsas II.-III.) diklér-metdnnal
tisstitva 1,3 g cim szerinti vegyiilletet nyeriink (kitermeléss
45 %)

Olvaddspontjas 145 - 146 90

Ry értékes 0,6 (aluminium-oxidj futtatéssers 5 % otanoltartale
m diklér-metén)

be/ g

0411 g (3 mm6l) litium-aluminiumehidrid és 15 ml vige
mentes tetrahidro-furin elegyébe 5 ®C-on becsepegtetjik 1,3 g
(247 mm6l) Ne(3=(2,3=dimetoxi~T=hidroxi=6,7,8,%=tetrahidro=
~SH=bensooiklohept én=7=11)=propil )eN=motile3,4~dinetoxi-ra=
héjsavamidnak 10 ml vigmentes tetrahidro-furdnnal készilt ole
datdt, A reakcidelegyet szobahSmérsékloten 19 éra hosezat ke
verjik, majd a reakcidelegybe jeges hiités kizben egymisutén
bocaopegtotﬁnﬁ Oyl ml vizet, 0,1 ml 15 %08 ndtrium-hidroxid
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oldatot és 0,3 ml viget. A casapadékot leszivatjuk, tetrahid-
Po=-furdnnal mossuk, és a !:ﬁrlctot vékuumban bepdroljuk, A
nyers terméket 160 g alumintum-oxidon (semleges, skt!.ﬂ.tkua
II,=III.) dikléremetdmmal tisst{tjuk, najd & termék acetonos
0ldatéhos sésavas étert adva 80 na oim sserinti vegyilet vé-
11k ki (kitermeléss 6 %),

Olvaddspontja: 199 °¢

2 ml dietil-éterben 0,26 g (10,6 mgatom) magnéziumbsl
és 1 ml dietil-éterden 0,85 ml (10,6 mnél) etil-bromidbél
triseen el8411{tott etil-magnésium-bromid oldatba 15 9Ceon
becsepagtetiink 3,8 ml tetrahidro-furdnt. Végil as elegybe
20 = 27 %-on becsepegtetsiuk 2,47 g (10,6 mmS1) 3e(Nemetil-Ne
«(2«(3,4=dimetoxi~fenil )~etil)=amino)=propinnak 2 ml tetra~
hidro-furdnnal késsillt oldatdt. As etinfejlidés befejezbdéae
utén & reekolSelegybe bessepegtetjik 1,87 g (8,5 mél) 2,3-di-
metoxi«6,7,8,9-tet rahidro-SH-bensooikloheptén=T~onnak 4 ml
tetrahidro-furdnmal késsilt oldatdt, Fél 6ra milva a reakoile
elegybe kirilbeliil 30 °C-on beasepegtetiink 15 ml 10 %-08 ammé~
nium-klorid oldatot, Az elegyet dietil-éterrel cztrahé1aﬁk.

-as étexes fhzist £élig telitett kﬁuum-karbonﬂt oldattal majd
vizzel mossuk, A szerves fiaist magnésinm-smtdttal megasd-
ritjuk, vdkuumban bepdroljuk. Az gy kapott nyers temrméket |
400 g aluninium-oxidon (semleges, aktivitésas II.~IXI,) die
klér-metdnnal majd 3 %-ig nivekvs etanoltartalmu dikldSr-metén~
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nal tisztitva 2,27 g cim szerinti vegyiiletet nyerink (kitere
melésms 59,0 %) e ,
Olvadispontje: 114 - 117 %

90961&3

A 8, példdval analég médon 411{tjuk @l8 3e=(Necinnamile
=Nemetileaning )«prop~l-inhsl és 2.3~d1metox1-6.7.8.9~totm~
bidro-SH-benzocikloheptén=T-onbél, Kitermeldss 39 %
Olvaddspontjas 214 °¢

A 8, példdval analdg mdédon dllitjuk @18 2,3-dimetoxie
«647,89=tet rahidro-SH=-benzocikloheptén=T-onbdl és 3(Nemo=
tileNe(2«(3,5-dimetaxi-fenil J=etil)~amino )~pmpinb61. K{tore
meldss 42,7 %

Clvaddspontjas 112 - 113 °¢

| A 8, példdval enalég médon 411ftjuk el§ 2,3-dimetoxi-
«647,849=tetrahidro-5H-benzooikloheptén=T-onbsl és 3~(N~me-
t1l-Ne(2=(4~bonzileoxi-fonil )=otil)~amino)-propinbél. Kitexr-
meléss 81,8 %, Olvaddspontjas 86 - 88 9%



A 84 példdval analdg médon 411{tjuk el 2p3=dimetoxie
=64 T48y9=tet rahidroeSH-benzociklohapténeT=onbsl &8 3=(N-ma=
t1leNe(2=(4-metoxi~fenil )=otil )=amino)=-propinbél. Kitermeléss
64,4 %

' Olvaddspontjas 101 - 104 %

13 példa

33 g (8 mmél) 2,3«dimetoxi-T-hidroxi=Te/3=(N-motile
wNe(2e(4-metoxi-tonil )wetil)eaming)=propin=l=11/=6,7,8,9=tot=
rahidro-SHebenzocikloheptént 40 ml jégecetben, 0,3 g 10 %-o08
- Pd/C katalizdtor jelenlétében, 1 bar nyomésu hidrogéunel,
szobahSmérsékleten £41 6re hosszat hidrogéneziink. A vikuumban
bepdrolt szlirletet diklér-meténban oldjuk, majd az oldatot te=-
litett nitrium=hidrogén~-karbondt oldattal extrahdljuk. A szere
ves fisist magnézium~-szulfittal megazdritjuk, vdkuumban bepd=
"Toljuk és az igy kapott nyers terméket 300 g aluminium-oxidon
(semleges, aktivitdsas IX.-III,) diklér-metdnnal és 15 %=-1g
novekv§ etancltartalmu dikléremetdnnal tisstitjuk, Végil a
termék etil-acet4t/distil-éteres oldatéhoz oxdlsavat adva 1,64
€ cim sgerinti vegyillet vdlik ki (kitermelés: 73,9 #%).
Olvaddsponties >40 9% (zsugorodds)

Elemi Ysszetétele (%)
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Sgémitotts © 64,97 H 7,59 N 2,71
Taldlts 65,00 TeT2 2,52
-»14:!’.61;13.

A 13, pélédval analdg médon 411{tjuk 18 2,3-dimetoxie.
=T=hidroxieT=/3e(Nemotilel=(2«(4=banzil-oxi~faonil )=otil)~ami«
n0)«propin=leil/«6,7,8,9~tetrahidro=3H~benzociklohepténdsl,
Kitermeléss 81,3 % ‘ ,
R, értéke: 0,28 (aluminium-oxidy futtatészers 3 % etanoltar-
talmu diklér-motdn)

5. példa

wTe/3e(FemetileNe(2«( 4~metoxi-fonil )=etil )=amino ) =propil/«8, 9=
«dihidro=SH-benzooikloheptén és 2,3=dimetoxieTe/3e(Nenetil-Ne
«(2=(4-metoxietonil Juetil )=amino )=propilidén/=5,6,8,9=totra=
hidro«bangooikloheptén isomeialegyébb’l. Kitemealéas 55,6 %
Olvaddspontjas 158 « 160 °¢

l6, példa

243=DimetoxieTe/d=(NunetileB=(2=(3,4~dimetoxi-fonil )=
=atil)=anino)=propil/«8,9=dihidro=5H=benzooikloheptén és 2,3-
edimetoxi~T=/3=(N-notileN=(2=(3,4~dimetoxi-fonil )matil)=ami=
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no)-propindén/-B.S.a.%totfnhidmcbennoomohnptén izomew=
01ogyébSl 1,65 milligramnot (3,75 mmél) 20 ml etanolban, 0,2
8 10 %=08 PA/C katalizdtor jJelenlétébden, 5 bar nyomdsu hidroe
génnel, szobahbmérsékleten, 7 6ra hosszat hidrogénesiink, A
sslrletet vikuumban bepdroljuk, és a temmék acetonos oldatde
hog séaa.ms étert adva 0,85 g oim szerinti vagym.ot vdlik ki
(kitermeléms 47,5 %).

Olvaddspont,ja: 155 - 156 %
" 1Tepélaa

A 13, példdval analdg médon 41litjuk el 2,3=dimetoxie
=T=hidroxdeTe/du(NenotileNe-(2«( 3, 4~dinetoxi=fonil J=atil Jeamie
N0)=pTOpine=leil/=6,T,8, %totmhidro— %-bemocmmpténbél
Kitermaldai 60,6 %

Olvaddspontjas 91 O

18, példa

A 16, példdval analdg médon illitauk elf 2.3-dimotm-
=T/ 3=(N=netileN-(2«(3-netoxi-fenil )~otil Jmamino J=propil/«8 »9=
=dihidro~SH-benzocikloheptén és 2,3-dimetoxie=T=/3=(N-meotilelie
=(2=(3-metozi-fonil)~etil)waning )=propilidén/=>5,6,8,9=tetra=
hidro-benzocikloheptén izomerelegyébll, Kitermeléss 76.9 % |
01vaaéspont.1a: 164 = 165 %

19. pédlda
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A 16, példdwel analdg médon 41litjuk els 2,3-=dimetw
0xi=Tm/3=(NemotileNe(2-( 4=hidroxi-tenil )-otil Juenino Jepropil/=
=8, 9=dihidro-5H=benzocikloheptén €3 2,3=dimetoxteT=/3=(Nemee
tileN=(2«(4=hidroxi=fonil J=stil )=amino )=propilidén/=5,6,8,9=
~tetrahidro=bensocikloheptén izomerelegyébéle Kitormeldss55,8 %
Olvaddspontjar 204 - 206 9

A 13, példdval analdg médon dllitjuk eld 2,3,T=tri=-
metoxi~Te/3e(NemetileNu(2(3,4~dimetoxi~fonil J=atil )eaninog e
~propin~l=11/w=6,7,8,9=tetrahidro= ﬁt—benzooinoheptén-mm-
kloridbdl, Kitermeldass 83,1 %

Olvaddspontjas 135 - 137 %
2l pédlda

A 34 példdval andlSg médon éllitduk 8l8 2,3~dimetoxie
=T (3=(Nemetileanino J=propil)=6,7 48, I=tet rahidro=5H=bonzocik=
1nhepténb61 és maténsaulfonaavbao(4~fluon~£enil)-etiléaztexy
b6l, Kitermeléas 30,3 %

Olvaddspontjas 122 - 124 ¢
22 példa

A 3. pélidval annlég mbédon 411litjuk elf 2,3-~dimetoxie
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~7-h1drox1-1¢(3—(x-net11-amina)~p;opil)-6.7,8,9—t9txah1drq-
«SH=-bensooiklohepténbSl és metdnszulfonsave2e(4=bangil-oxi~
~fenil)=etiléazterdSl, Eitermeldéss 30,1 %
Olvaddspontja: 170 - 171 %

23, b §lda

A 3. példdval analég médon £11itjuk el§ 2,3-dimetoxie
«T=hidroxi=Te(3=(N-motileamino J«propil )w6,7,8,9=tetrahidro=
~SHe-benzociklohepténdSl és 2=(4~amino=3,5-diklér=fenil)=etile-
~bromidbél, Kitermeléss 36,8 %

Olveddspontjas >75 %0 (bomlix)

Blemi Bsazetétele (%)

Ssémftotts O 56,74 H 6,35 N 4,90 C1 12,41

Taldlt: 56 457 6,58 4,74 12,59
24. P édlda .
Dimet_ =Tehi - Te Nei@tileNe i ’ -

- ciklohepté : _

A 3. példdvnl analég médon 411fitjuk el 2,3-~dimetoxi-
«T=hidroxi=T=(3=(Nenetileaning)=propil )=6,7,8,9«tet rahidroe
=5Hebenzooiklohepténdbfl és 3=(4-aming-3,5-dibrémeLenoxi)=proe
pilekloridbél, Kitermelém: 44,9 % ’
Olvaddspontjas > 80 %0 (bomlik)

Elemi Bsszetétole (%) -
Sménftotts C 48,71 H 5,55 N 4,06 Br 23,15
Taldlts 48,59 5,70 3,91 23,42
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25¢pélvda

‘A 3, peldéval analdég médon éllit;uk el§ 2,3=dimetoxie
‘~7~hidroxi~7-(3-(N~mat11-amino)~prnpil)~6.7.8,9-tetrahidro~
~Sl-benzocikl ohepténbsl és 3—(4~ciano-tan11)cpropilubrnmidn
béle Kitermeléss 8642 %

Olvaddspontjas 79 « 81 9
| 6. példa

A 3, példdval analdg médon dllitjuk eld 2,3-dimetoxie
wTehidroxieTe( 3e(N-notileanino )=propil )=6,7,8,9=tatrahidro=
~5H~banz0oiklohepténbSl 68 2-(4enitro-fenil)-etil-bromidbsl,
Kiteruelédas 46,3 % | h
Bleomi $sazetétele (%):

Smémitotts O 67,85 H 7,74 H 6,33

Paldlts 67,75 7,98 6455

Ry értékes 0,25 (aluminiume-oxidy futtatsazers oiklohexén +*
50 % etil-acetét)

27« példa

A 3+ példdvael esnaldg médon 41llitjuk eld 243~dimetoxie
-7~(3~(Hbmetil-amino)~bropil)«6.7.8.9-tstrah1dro~SH-benzooik~
loheptéubdl $8 3e(4~aminoe3,5-dibrém=Lenoxi Jelekldr=propine
bél. Kitermelés: 21,8 % |
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Olvaddspontjas 80 °0 (bomlik)
28, pé&1lda

| A 3. példdval analdg médon A11ftjuk elf 2,3=dimetorie
«Te(3=(Nemo t11-anino)=propil)=6,7,8,9=tet rahi dro-SHebenzocike
lohepténbSl és 3-(3,4-motilénedioxi-fonoxi )=lekldér=propinbdl,
Kitormeléds: 21,1 % }
Olvaddapontjas 146 = 147 %

29 pé€lda

pil/=6 £,9=totrahidroe-SH-benzocikl phep :én=hidroklorid
, A 3. példdval analdg médon d11itjuk el§ 243-dimetoxi=
T 3=(N=tnotileaning )»propil )=b,7,8, 9=tetrahid ro~SH-bonsocike

lohopténdSl és 3=(3~metilefonoxi)eleklérepropdnbsl, Kitemme=
16s1 9,7 % |
Olvaddspontja: 126 - 127 %%

| epélaa

heptén-hidroklorid
| A 6. példdval analég médon dllitjuk el§ 2,3=dimetoxie
=Tw/ 3=(Nometil-Ne(2=( 4=hidraxietenil )metil )~amino J=propil/=
~647)8¢9=totahidroe5H~benzociklohepténbsl és trifluor-motdne
szulfonsav-kloridbél, Kitemeléss 76,4 %
Olvaidspontjas 144 ~ 146 °¢

3la.példa



=hidrokloxid |
A 6, pdlddval analég médon A1litjuk el§ 2,3-dimetoxie
=T/ 3=(Hene t11-No(2=( 4~hidroxi ~fontl )-et{l)-anino)-propil/=
«647,8,9+tetrahidro-5H-bonzociklohepténbll és metinszulfon=
savekloridbsl, Kitemmeléss 73,2 % |
Olvaddmpontjas 162 « 164 %
2. p61da

=gtil)=anino )=propinel=1il/«6,7,8,9%tetrahidro=5H=benzocikl o=
hepténbll. Kitermeldss 67,2 %
Olvaddspontjas 47 ©C

33 példa

peikloheptén=-hidroklorid

A 8. példdval enalég médon 11ftjuk 61§ 3e(NemetileNe
«(3=(3, 4=not11éneaioxt~fenari=propil Jeanino J=propinbsl s 2,3
=dimetoxi«6,7,8,9=tetrahidro=5Hwbenzocikloheptén=T-onbéle Kim
termeldass 30 % |

Elemi Bsszetétels (%)3 ;

ssédmitotts O 64,34 H 6,80 N 2,78 Gl 7,03

Taldlts 64,25 6,79 2,57  T,04

Mo példa



A 13. példdval analég médon 4llitjuk el 2.3-dimetox1-

-7—h14rux1-7%/39(Kémqt11en-(3-(3.4—metilénpdiaxi-tenoxi)—pro-
pil)ogminn)-prapinpl—ill-é,7,8.9-tetrahidro-SH-benzociklohep-
ténbSl, Kitermelés: 18 %
Olvadédspontjas 167 °C
35 pélaa

2s3=Dimetoxi=T=hidroxi~T=/3=(N-netileN=(2=(4~Ffluor-Ffenil J=
=otil)wamino)=nroninel=il/=5,7,3,9~tgtrahidro=sli=bonzsooiklo-
heptén-hidreklorid

A 8. példdvel analég médon AT1itjuk old 3=(ii-metilele

«(2=(4~fluor-renil )=atil )=anino)=propinbsl és 2,3=dinctoxi=
n6.7.8.9-t§trahidrouﬁﬂubenzociklohaptén—7;onb61. Kitermeléaz‘
42 %

Olvaddspontjas 231 ¢

36epélda

A 13, példdval analég médon &llitjuk eld 2,3-dinetoxi-
«T=hidroxi«Te/ 3= (Hemetilel=(2=( 4ufluor=fonil Jmetil Jmumino )=
«propineleil/«6,748,9=tet rahidro=H=benzociklohepténbile Kie
termelés: 28 %

Olvaddspontja: 178 °C |
Mepélade

243=Dimetoxt~T=h1droxi =Te/ d=(inotil=l=(2el Juze ol wfonil )=




| A 8, példdval amalég médon £11ftjuk el§ 3=(N-netileNe
=(2-(3~metoxi-tenil)-etil)=amino)«propindsl é8 2,3-dimetoxie=
- =678y 9=tet rahidro-SHebenzooiklcheptén-T=onbél. Kiterme=
léss 40 % SR .

Olvaddspontjas 187 °C

A 13, példdval analdég médon £11itjuk eld 2,3=dimetoxi
»T=hidroxi=Tem/ J=( lenotileNe(2e( 3enotoxiefenil Jeetil )=aming )=
~ -propin—l—il/—é.7,8,9~tctrahidro-ﬁﬁ-benzociklchepténbél. Kim
termeléas 65 %

Olvaddspontjas 149 - 150 %
39. ps1da

A 8. példdval analég médon dllitjuk els 3-(N—qet11~ﬂ-
«(3=(3y4=dimetilefonoxl )=propil )~amino)=propinbél és 2,3wdi=
metoxi~56,7,8,9%=tetrahldro-5h-benzociklohepténe=T-onbél, Kitere
meléa: 58 % | '

Olvaddspontjas 59 - 100 %

., pélaae
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A 13, példdval analdég médon 411itjuk ol 2,3-dimetoxie
=T=h1droxi=Te/3=(Renetilelie(3w(3,4=dinetil-Lenoxi Jepropil )o
~an1n0)=propin=1-11/~6,T,8,9+tot rahidro-5a-bensociklohepténe
b5l. Kitermeldss 63 %

Olvadéspontjas 179 %¢
4l pélae
gtoxie7-hidroxi. Nemotileiw metoxi-fo -

Acheptén-ntdroklorid

A 8, példdval analdg médon dllitjuic eld J=(i-motile=ie
~(3~(S-mataxi-fenoxi)-pr0p115~amino)-propinbél €3 243~dimete
0x1=6,7¢849=tet rahid ro=SHebanzocikloheptén=T-onbél, Kitermew
1éss 28 % o
Olvaddapontja: 168 %0

4201)(51(13

$én-hidroklorid o

A 13, példdval analdg médon d1litjuk ol§ 2,3~-dimetoxie
=T-hidroxi=Te/3=(=metileNe( J=( 3netoxi~feonoxi Jwpropil Jmamie
nn)-prcpinnluilj-ﬁ.7.8.9-tetrahidro-ﬁH—benzociklohepténshiqu
rokloridbdle Kitermeléss 41 % |
Olvadéspontjas 168 °¢

43.példa
Dimetoxd =7-hidroxieTe otllwlle( 2w 23] woxim -

-gggtggzpigroklcrig
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A 8, példdval analdg médon 411{tjuk 018 3e(NemotileN=
‘»(2-(3~bcnsil-ozi~ten11)—etil)-&nino)opropinbél ég. 2,3wdimet~"
oxi=647,8 I=te trahidro-SH=bensooikloheptén-T-onb6l, Kiterme=-
léss 36 %
Olvgddspontjas 188 ~ 189 °c
44 p €1 da
gtoxdwT=hidroxi=T=/3=(NenetileNe(2e( Jubonzileoxiefsnil e

1,0 g (0,002 mbl) 2,3=dimetoxi=T=h1droxieT=/3=(li-now
tilmNe(2=(3=bonzileoxiafonll Jmetil J=anino Jenropin=leil/-
«647484I=tet rahidro-SHebenzocikloheptént 15 ml etanolban, 0,15
8 Raney-nikkel mtelizdtor jelenléilben, 1 bar nyomdsu hidroe

génnel, szobahfméradkleten, 3 és £41 Srv hosazat hidrogéneziinite
A reakcibelegyet salirjiik, vékuumban bepdroljuk, és a nyers
teméket 360 g aluminiumeoxidon (scmleges, aktivitdeas II.-III,)
a1kl ér-nectinnal, majd 2 Beig ndvekBS ctanoltartalmu diklére=mee
tdnnal tisztitjuk, Végilil a termék acetonos oldatdhoz sdsaves
étert adva 180 mg ofm szevintd vecyillet vdlik ki (kitermeléas

19 %), )

Olvaddspontjes 165 - 166 iV

45, p €1 aa
2a knlmetgxi-'l-hidm*d.»'i-/_}-(n-me £11-Ne(2=( 3whidroxi=Scnil)m
=gtil Jeamino)e =647 4849=totrahidro=bil=benzocillohepté

A 13, példdval ancldg médon 4llitjuk eld 24,3-dimetoxie
wTehiiroxieTe/ 3= Nenetilel=(2~(3=benzil-oxi-fenil)=atil Jeanie~
nn)Qprnpin»1~11/-6.7.B.9-tetrahidro-ﬁﬂnbenzooiklohepténbélo
Kitemmslés: 50 %
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Blemi Ysszetétele (%)
Ssém{totts ¢ 72,61 H 8,53 N 3,39
Taldlts: - 72,44 8,51 3,29
Ry értékes 0,33 (aluminium~oxidy futtatészers 5 % etanoltare
talmu diklér-metédn)

Ad6epélda ‘
2a2-Dimetoxi=T-hidroxi«T=/3e(N-motilalie(2w(3emetingzul fonile
=oxi=fonil)eatil )mamino )mpropil/=6,7,5,Y=tetrahidro=si~benzge

+ Trokloxr
A 6, pdlddval analdg médon Allitjul eld 2,3~dimctoxie
«Tehidroxi=T=/3=(J-metilellm(2=(3=hidroxi-fenil )eetil Jeanino e
«propil/«6,7,8,9=tetrahidro-5H~benzociklohepténbSl S8 petdne
szulfonsav=kloridbdl, Kitemelés: 20 %
Olvaddspontjas 146 - 148 °¢
4Te pé1 da

A 8, példdvnl analdg mbédon 411ftjuk 6ld Je/N-moiilele
w(2efenileetil)~anino/-propinbdl &a 2,3=limetoxi=5,7,0,9=tete
rahidro~5H=benzocikloheptén-T-onbdl, Kitermeléds:s 97 %
Olvadiapontjas 217 v

484 p 21 4d a

2a2=Dimetoxi~T=hidroxieT~/3=(Nemnatil-t={2=fenilectil )eaming )=

A 13, pslddval analdg mddon 8llitjuk el8 2,3~dinetoxie
«TehidroxieT=/3a(NemetileNe (2= nileetil )maming Yepropineleil/w
64T e8¢9=tetahidro=5SH=banzoociklohapténbdle, Litemelsos 47 %
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Olvadéspontias 194 « 195 9%
A9 példa

A 8, példdval analdg médon 4llitjuk el 3w(liemetileNe
=(3~fenil-propil)eanino )=propinbsl €8 2,3=dimetoxi=6,7,8,9=
=tatrahidro=SH=bhonzocikloheptén=T-onbdl, Kitermeléss 76 %
Olvaddspontjas 184 - 185 g

% pélada
2a3=Dimetod mT=hidcoieTe/=(llemeotileim{ 3efenilepro il ) wanie
R2)=nropil/w6,7,8,9=totrohid l~benzocikloheptin~hi

A 13, példdval annldg médon dllitjuk e8lf 2,3-dimetoxie
«T=hidroxi=T=/3=(Nenotil-li=(3=fenil-propil )=anino J=propinele
w1l/w6, 74849t et ahidroeSH=benzociklohepténbsle Kitermeldas -
40 %,

Olvaddsvontja: 187 °¢

A Be példdval analdg médon &llitjuk €18 Jw(Nemetilele
«(2a( 3-motil-fenil)~etil Jmamino Jepropinbél és 2,3~dimetoxie-
=64 748¢9~totmahidro=SH=bonzociklcheptén-T~onbdle Kitermeldus
N e

Olvadéspontjas 185 - 186 °¢
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‘A 13, példdval analég médon £11ftjuk el§ 2,3-dimetoxie
~T=hidT0xwTe/ Ju(Fenatil-He(2-( 3ometil-fenil J=otil J~amino )=
~pTopinela11/-6,7,8,9~tet rahidro-SH-benzooiklohepténbsl, Ki=
termelds: 42 %

Olwvaddspontjas 163 °¢

53 példa

243=Dim etg§1y7-/3A(NAmetil-N-( 12,4=a1mgtg5; onil)=gtil)e

A 13, péiddval analdg médon d11{tjuk ol 2.3~dimetdxi-
~7~/3—(N-metil-ﬁ~(2-(3.4~dimetax1-£anil)~etil)Qamino)-propinp
wlell/=6,T,8,9=tetrahidro-5Hebenzocikl oheptén=b=onbél hidro=
génnel, Kitormeléda: 22,4 % | |
IR spektrum (KBr): CO 1725 cm™t

* 1455
54 D61 da
29 3=DimetoxlwTe/ 3w(RemotileNe(lw enzil-oxi=fonil )=e
=aming )=propil/=6,7,8,9=tet dro=SH=bengoc
klorid |

A 3o példdval analdég médon £11itjuk alf 2,3-dimstoxis
wTw/3e(N-netil-omino)=propil/=6,7,8,9%=tetrahidro-SHebenzooike
lohepténb8l ég meténazultonsavuz-(4~benail-oxi—fenil)-etilé
- 83zterbh8l, Kitermeléas 47,4 % |
Olvaddspontjas 160 - 161 %

55« példa

I=Hidroxi=Tm/3n(Hemetilole(2=(3 4~dinetoxi=tanil )eetl] Jeami-
B0)=pToninwl~11/«6,7,8,9«tet dro-SH-benzooiklchepté
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. A B, példéval snalég médon &111tjuk el6 3=(Nemotilee
=(2«(3,4=dinetoxi=tenil )=otil J=aming)=propinbsl és 6,7,8,9=
~tetrahidro=SH-bensooikloheptén=7-onbsl, Kitermeléass 56.2 ®
MWMwmmm85-w°c
| | 56 p §1da
= Tl el D dimetoxi-fanil Jwotil )womie

| A 13, pslddval analdy mSdon 811{itjuk el8 7-hid"oxi~7-
-/3~(R-met11-!-(2~(3,4-dimetax1~£enil)~etil)-amino)~propin~1-
=il/=64748,9=tetrahidro=5H~benzocikklchopténb8l, Kitermeléss
64,6 %,
Olvaddspontjar 147 = 148 ¢
|  STepélac
( Heblati] eNe( 2e( otoxiefenil))metil)=amino Jeuronil/m

B8e9=tct =-SHw=benzocikloheptd drok

A 16, példdval amnldg médon £11{tjuk €18 Te/3e(N-me~
til-H—(z.(3.4~d1metox1‘tenil)-etil)~am1no)-propil/~8,9—di~
hidro-3H«~benzocikloheptén és Te/3w(NemotileN-(2=(3,4~dincte
oxinfenil)-etil)-amino)apropilidén/-S,G,8.9—tetrahiﬁro~benzo-
oikloheptén ilzomerelegyébSl. Kitermeléss 52,8 %
Olvadéspontjas 141 - 142 °¢

. Példék & gydcyszerkészitmények élSéllitésér&:

I.példa
Tablet enként 10 2 imetoxieTe= NetotileHe
- gtoximfonil)eetil))eaning )erronil/el,7.8.9=tetrahid

Osszetétels
1 tabletta tartelmazs



Hatéanyag .- , 10,0 mg
Kukoricakeményit§ : 5740 mg
Tejoukor : : - 48,0 mg
Folivinil-pirrolidon 440 mg
NMagnésiun-szteards : -l mg

1120,0 mg

it 1lidrigs
A hatéanyagot, a kukorvicakendnyitst, a tejoukrot és a

polivinilepirrolidont Yaszekeverjilk és vizzel megnedvaesitjilk,
A nedves elezyet 1,5 mm lyukiblsdgil szitdn dtnyomjuk, do a £
nuldtumot korilbeliil 45 %Cwon megcazaritjuk. A czdrez crenulbe
tumot 1,0 mm lyukbdségii szitdn Stdsrzstljitk, és sz elegyet a
magnédziumeszteardttal Bsszeokeverjilk, A kész keverdkot tablettde
86 gépen T mm 4tnérdid, osztérovdtkivel ellitott toblettskiA
présel jilk,
Tablettasilys 120 mg

1 dragsémog tartolmaszs

Hatéanyag . 5.0 mg
Kukoricakeményit§ 41,5 mg
Tojoukor | © 30,0 ng
Polivinil-pirrolidon 3,0 mg
Magnéziumeszgtogrdt 042 mg
80,0 mg

E)64)11tds1 el jdrdss
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A hatéanyagot, a kukoricakeményitSt, a tejoukrot és a
polivinil-pirrolidont egymdssal J6) elkeverjik, és a keveréket
vizzel megnedvesitjilk, A nedves elogyet 1 mm lyukdbSaégil ssie
tin dtnyomjuk, 45 °C-on megssdrftjuk, és a ssdras gramildtue
mot ugyanezen a sazitdn 48d8rzgtiljilk, Bzutdn as elegyhez hogabe
adjuk a magnésium-sstearitot, Sessekeverjiik, és a késas keve-
réket tablettdsd gépen 6 mm Stmér6lil, dombord drasaémagokkd
préseljilk. Az igy e18411itott drazeémagokat ismert médon be-
vonattal ldtjuk el, ami lényegében cukorbsl és talkumbsl £11,
A kégs drazsékat viasazal polirosmuk,

Drazsésilys 130 mg

IlT.példa

 Sgorbit 50,0 mg
Injekoidhos alkalmas vig ad 2,0 md

B85 QLIBTHARNS :
ilegfelels készillékben feloldjuk a hatdanyagot as ine
Jekociéhosz alkelmas vizben, és as oldatot a ssorbittal izotd-

nidasd tessszilk, Az oldatot membrdnezirdn keresstil ssdirjilk,
és a sziirletet nitrogén védsgds alatt tisztitott és sterili-
241t ampullédkba tdltjik. Az ampulldkat autoklédvba helyessilk,
és 4draml§ visglmzzel 20 peroig sterilizdljuk,.

IVepélda




=bensosikloheptéy

- 1 kip tartalmaas

Hatéanysg . 0,015 ¢
Keményssir (pl. Witepsol H19 és W45) 1.68% g

| 1,700 g
B1S4)) {tdgl el idpda:

A keményze{rt megolvasztjuk. A 38 %Ceos olvadékban as
§r8lt hatéanysgot homogénre diszpergdljuk. Bsutén as olvadékot
35 ®C-ra hitjilk és enyhén elShdtstt kipfommikba tUltjik.
Vopélda

- 100 m1 oldat tartalmaszs

Hatéanyag | 0,2 ¢
Hidroxi-etil-cellulds 0,15 g
BorkSaav | 0,1 g
3z0orbitoldat (szdirazanyagtartalmas70 %) 30,0 g
Glicerin 10,0 g
Benzoesav 0,15 g
Desstillélt vis ? ad 100 ml
EM§41)7%de1 e14rias

A deszti1141t vizet 70 %Cera melegftjik, majd a vizben .
keverés kizben fololdjuk a hidroxi-etil-celluldszt, & benzossa~
vat éa a borkSsavat. Ezutén az oldatot asobahfmérsékletire
hitjiik, és a len(itytt oldathoz keverés kizben hoszzdadjuk a glie
cerint és a szrobitoldatot. Az oldathoz szobahSmérsékleten,
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keverés kisben hozzdadjuk & hatdanyagot, és as oldatot a tele
Jes feloldbddsig keverjilk, Esutdn az oldatot légtelen{tés
061j4b61 vékuumban keverjilk,

1, Bldiréa ag (I) ﬁltaunca képleti bmooikloheptén-
szédrmazékok « & képletben \ » )
X, hidrogénatomot, X, hidrogénatomot és x, hidrogénatomot,

hidroxicsoportot vagy 1 - 3 szénatomos alkoxicsoportot je-

lent, vagy |

Xy én X4 ogyiitt tovédbbi szén-ssén kitést képes éa b hid:jaﬂn—
atomot jelent, vagy

Xy éa X, a kadttik lev§ szénatommal egylitt karbonilesoportot
képez és X4 hidrogénatomot jelent,

R, hidrogén-, halogénatomot, trifluor-metil-, nitro-, amino-.
alkileamino=, dialkileamino-, alkile, hidroxi-, alkoxi-
vagy fenil-alkoxicaoportot jelent,

R, hidrogén-, halogénatomot, hidroxi-, alkoxi-, fenilealkoxie
vagy alkilcsoportot jelent, vegy ‘

Ry és R, egylitt 1 - 2 szénatomos alkilin-dio%&iuoportot képes,

33 hidrogénatomot, alkilesoportot vagy 3 =« 5 8zénatomos alkew
nilesoportot jJelent, _ ‘

R, (a) dltaldnos képletd osoportot jelent, a képletben
n értéke 0 vagy 1 lehet,

115 hidrogén-, halogénatomot, alkile, nitro=, amina-. alkile |
~amino-, dialkil-amino-, alkanoil—anino—. alkoxiokarbo-
nileamino=, alkile-sgulfonileaminoe, biss(alkileszulfo=
nil)-aminow, Healkil-(alkil-szulfonil-amino)=, cianoe-,
alkiletiow, alkilesgulfinile, alkil-szulfonilcsoportot
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vagy adott esetben egy alkil-, fonil-alkile, 2-hidvoxie
watile, S-Mdmn-ﬁ-gpmpno. 2-hidroxi-n=propile, ale
kilessulfonile, oisno-alkil-, alkoxi-karbonile, kavbe
oxi-alkile, alkoxi-karbonil-alkile, triflucremetile,
di.huomtu- vagy trifluor-metil-ssulfonilesoporttal
ssubsztitudlt hidroxiesoportot jelent,
Rg hidrogén-, halogénatomot, alkile, hidroxi-, alkoxie,
clano- vagy trifluovemetilcsoportot jelent, vagy
Rg és Rg agyiitt 1 - 2 szénatomos alkilén-dioxicsoportot
képesn, éa
Ry hidrogén-, halogénatomot, alkile vagy alkoxissoportot
Jelent, |
A; adott esetben egy 1 ~ 3 szénatomos alkiloscporttal szubsse
t1tudlt egyenes ssénlinou, 3 - 4 szénatomos alkilénosopor-
tot ;] slent, amelynek a bmacﬁlqhopt‘ngyﬂmul kapesoléad
otuénr(nét etenilén- vagy etinilénréas hglycttoqﬂhati..
és |
A, adott esetden egy 1 ~ 3 ssénatomos alkilosoporttal sgubsge
titudls osym- ssénldincu, 2 « 5 szénatomos alkilénosopore
tot jelent, amolymk. ha n értéke 0, as R‘ csoporthos kape
6801646 etilénréazét etenilénréss holycttuithoti, és
as értelmesésben fol.somlt alkile vagy alkoxicsoportok mindig
l-3 nsénatomoaak, as n.lmcucnoportok pedig mindig 2 = 3
némtomosak -
valamint mntiemcrjcik. diuntormorj eik 6s/va¢y savaddicids
a8éik, tﬂq aservetlen vagy sserves savakial képsett ﬁ.attag
nilag elfogadhaté savaddiciés s6ik elSdllftdedre azzal jelle-
mezve, hogy | |
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(II) és (III) 4ltalénos képletd vegylletet ogyndssal reae
ghltatunk, a képlotekben Ryy Rys Ry Ayy Ap 68 Xy = Xy
Jelentéas a térgyi krben megadott, és a %+ %, caoportok
egyike R,-m_-_éltaléms képletil esoportot jelent, a kﬁpa
letdben R}Jelant,énc a tdrgyl kidrben megadott, és a 21. 82
ecsoportok mdsika pedig mukleofil elminélédd csoportet
Jelont, va.g;y |

olyan (I) 4§1taldnos képletu vegyiletek al6éllitésarn.
amelyek képletében X4 hidrogénatomot jelent,

(IV) 41taldnos képletil vegyiiletet katalitikusan hidrogé=-
nezilnk, & képletben R) - R‘. Zye Xpp Ay és Ay .Jelnntén a
tirgyi kirben megadott, azonban 14 hidroxicsoportot Joj-
lent, vagy

X és x4 agylitt tovddbbl széne-szén kBtést képes, vagy

14 és ag "1 osoport szomssédos telitett ssénatomja egyutt
széneazén kitést képes, vagy

olyan (I) dltaldnos képleti vegyliletek elfillitdadra,
amelyek képletédben X éa 13 tovibbl ssén-ssén kitéat képes,
(V) 4ltalénos képletil vegyiiletbSl = a képletben Ry = Ry
A és A, jelentése 8 tdrgyl kirben megadott - 333 dltaléd-
nos képletil vegyliletet hasitunk ki, a képletbm 53 leha~
githaté ocsoportot jelent, vagy

olyen (I) 4ltaldnos képletil vegyiiletek 016611:(1:&3&2&,
amelyek képlotében X, hidroxicsoportot jelent,

(VI) és (VII) 41taldnos képleti vegyliletet egymdssal reaw
géltatunk, a képletekben Ry - 34. Ay és A, Jelentése a
tirgyi kirben megadott, és Me alk{lifématomot vagy «iigHal
£1talédnos képletii cusoportot jelent, & képletben Hal kléwe,
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bréme vagy jédatomot jelent, vagy |

olyan (I) éltaldnos képletd vegyiiletek elidll{tdsdva,
amelysk képletében Ry alkil-amino-, dialkil-amino=, ale
kanoil=amino~, alkoxi-karbonil-aminoe, alkilessulfonile
-amina-. bisz(alkilesgulfonil)-aminos, (Nealkil )=alkile
eggulfonil-aninoe, alkiletio-, alkoxi-, almi-karbonn-
«0xi=, karboxiealkoxi~, alkoxiekarbonilealkoxie, fenile
=alkoxie, trifluore-metoxi~, difluoremetoxie, ciano-alkoxi-,
alkil=gzulfonil-oxi~ vagy trifluor-metileszulfonile-oxicso=
portot jelent, . ;
(VIII) 41taldnos képleti vegyilletet - a képl.tbon Ry = Ry,
Ayy Ape Xy = X, jelontése a tdrgyi k¥rden megadott, az

(b) 4ltaldnos képletil osoportot jelent, & képletben n ére
téke, Re ég &, jelentése a tdrgyl kidrben megadott és Ry
hidroxie, amino- vagy 1 « 3 szénatomos alkile-aminocsopow=
tot jelent « (IX) 4ltaldnos képletid vegyillettel reagdlta~
tunk, a képletben S‘ mikleofil elimind1édé csoportot je=-
lent, és 39 alkile, alkanoile, alkoxiwkarbonile, karboxie-
wglkile, alkoxi~karbonile-alkile, alkileszulfonile, tlllil-
~alkile, trifluor-metile, difluor-metil~ vagy ciano-alkil=
csoportot jelent, és az elSzfekben emlitett alkile vagy
alkoxicsoportok mindig 1 « 3 szénatomosak, as alkanoile
esoportok pedig mindig 2 « 3 szénatomosak, vagy )

(X) 41ltaldnos képletii vegyilletet redukdlunk, a képletben
Ry = 34. Ay xl és x3 a tdrgyi kirdben megadott jelentési,
és A3 adott esetben egy 1 - 3 szénatomos alkilosoporttal
sgubsgtitudlt egyenes szénldnocu, 2 « 4 szénatomos olyan
alkiléncasoportot jelent, amelynek a3z R;-Nn éltaldnos képe
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1etﬁ~eaoport’nitrogénatomjéhoz kapesolédd metilénesoporte
J&t karbonilcsoport helyettesiti, vegy |
g+/ olyan (I) 4ltaldnos képletil vegyiiletek eld41llftdsiva,
amelyek képletében A, adott esetben egy 1 = 3 szénatomos
alkilosoporttal szubsztitudlt egyenes szénlédnou, 3 - 4
szénatomos olyan alkilénosoportot jelent, amelynek a bane
gociklohepténgyirihtsg kaposolédé etilénrészét atenilénréss
helyettesithotd,
(XI) 41taldnos képletl vegyiletet katalitikusan hidrogéne=-
giink, & képletben R, = Rgs Age X) = X3 & térgyl kirben
megadott jelentéasii, és Ai adott esetben egy 1 -~ 3 aszén-
atomos alkilosoporttal szubsziitudlt, egyenes szénlénocu,
3 = 4 szénatomos olyan alkiléncsoportot jelent, amelynek
a benzoo;klohepténgyﬁv&hﬁz kapesolsdsd atilénrészét etenie
lén- vagy otinilénrész helyettesiti, és '
ha agilkséges, ag a«/ = g¢/ 0l)4rds sordn & reakoidképes camo=
portok védelmére haszndlt védSesoportot a reakeid végén le=
hegitjuk, és |
végill kivint esetben asz {gy kapott olyan (I) &ltaldnos képlo-
tid vegyliletat, amelynek képletében Rs benzil-oxicsoportot je-
lent, debenzilezéssel a megfeleld hidroxivegylilettéd alakitjuk
4t és/vagy
ag igy kapott olyan (I) dltaldnos képletil vegyilletet, amelyw
nek legaldbdb egy kirdlis centruma van, diasztersomer]eire
- vagy enantiomerjeire vdlasztjuk szét da/vagy
ag igy kapott (I) 41taldnos képletl vegyiiletet savaddicids
86jdvd, £6leg szervetlen vagy szerves savval képmett, élattae
nilag elfogadhaté suvaddiciés séjdvd alakitjuk &te |
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2¢ Az 1, igénypont szerinti eljdrds olyan (I) £1talde
nos képletil vegyiletek, amaelyek képletében

Xy hidrogénatomot, X, hidrogénatomot éa x3 hidrogénatomot,
hidraxi- vagy metoxiosoportot jeleant, vegy

X, é» X4 egyitt tovdbbl szén-szén kitést képesz, és X, hidro-
génatomot jelent, vegy .

o és X, a kiedttik levS szénatommal egyilitt karbonilesoportot
képez &8 X4 hidrogénatomot jelent,

Rl. hidrogénatomot, metils vagy metoxicsoportot jeleant,

By hidrogénetomot, metile vagy metoxicsoportot jelemt,

83 metilosoportot jelent,

R, (a) £1ltaldnoas képletil csoportot jelemt, a képletben
n értédke O vagy 1 lehet, :

R5 hidrogén-, fluor-, klém- vagy brématomot, hidroxie, mete
oxi=y cliano=, metile, nitro-, amino=~, metil-asulfonile
wgxi~, trifluoremetileszulfonil-oxi~ vagy benzileoxie .
csoportot jelent,

Re hidrogén~, kléx= vagy brématomot vagy metoxiocsoportot
Jelent,

Ry hidrogéne=, klére vagy brématomot jelent,

M n=propiléncsoportot jelent, amelynek a benzociklohepténe
gylirih8z kapcsolédd etilénréazét etenilén- vagy etiniléne
rés2 helyettesitheti, és ‘

Ay etilén- vagy n—propiléncaoportot Jelent, vagy olyan neprow
piléncsoportot, amelynek, ha n értéke O, az a4 caoporthoz
kapesolddd etilénrészét otenilénrész helyettesiti,

‘valamint enantiomerjeik, diasztereomerjeik éa/vagy savaddicie

68 861k elG4llitisira azzal jellemeszve, hogy a negfelell kie
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indulési vegyiileteket reagdltatjuk.
3¢ Az 1,4 igénypont szerinti eljdrds olyan (I) £1talde
nos képletii vegyliletek, amelyek képletében
X hidrogénatomot, X, hidrogénatomot és 13 hidrogénatomot
vagy hidroxicsoportot jelent, vagy
Xy éa x3 egyiitt tovdbbl szén-szén kitést képes, és X, hidro~-
génatomot jelent, vagy
xl és x2 a kozittik levl szénatommsl egyiitt karbonilcsoportot
képez és x3 hidrogénatonot jelent,
R1 metoxicsoportot jelent,
82 metoxiosoportot jelent,
R3 metilesoportot jelent,
Ry (a) dlteldnos képletU csoportot jelent, a képletben
n értéke O vagy 1 lehet,
R5 metoxi= vagy metil-azulfonil~oxiosoportot jelent,
Rﬁ hidrogénatomot vagy metoxicsoportot jelent,
R7 hidrogénatomot jelent,
A n=propiléncesoportot jelent, &3
Ag etilén- wagy n-propiléncsoportot jelent,
valamint enantiomerjeik, diasatereomerjeik és/vagy savaddicids
86ik e10511{tdsdra azgal jellemezve, hogy a megfeleld kiindue
ldsi vegylileteket reagdltatjuk.
4e A 14 igénypont szerinti eljdrds
243~dimetoxi=T=/3=(Nemotil-N=(2=(3,4~dinotoxi-fenil)=otil )=
~amino }=propil/=6,7,8, I=tetrahidrowSi-benzocikloheptén, vagy:
2y 3wdimetoxieTe/ 3=(Neno tileNm(2-( f~nctoxi-fenil Jeetil Jmaming Je
«propil/wb,748,9=tet rahidro~5Hebenzocikloheptén, vagy
2¢3=~dimetoxieTm/ 3= Humotilele(2e( 3emustoxi-fonil )=otil )=cmino )=
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=propil/=6,7,8,9=tetrahldro=5i-benzocikloheptén, vagy
2¢3=dinetoxl-T=hidroxi=Te/3=(Nemetilele(2=( J-netoxi-fonil )=
-etil)-amino)-propil/-6,1,8,9~tetrahidro-SH-banzocikloheptén,
vagy |
2¢3=dinmetoxl=T~hidroxi=T=/3=(Nemetil=N=(3~( 3-netoxi-Lonoxi )=
-propil)—amino)-propil/-6.7.8,9~tetrahidro~53-benzooik1ohop-
tén és :
2¢3=dimetoxi=T=hidroxiaTe/3=(Neanotilela(2=(3-netinszul fonile
=oxi=fenil)eotil)=amino )epropil/=6,7,8,J=tetrahidro=SHebong o
ciklohentén,

| valanint enantiomerjeik, diasztereomerjeik és/vagy savaddicids

861k elldllitdsira azzal Jellemezve, hogy a megfeielé kiindue
1491 vogyiileteket reagdltatjuk,

5¢ Az le igénypont szerinti a./ vegy e./ eljdris azzﬁl
Jellemezve, hogy o reckeldt savmegkdtiszer jelenlétében hajte
Juk vézre, | |

6o Az le igdnypont szerinti a./ eljdrds azzal jelle=
mezve, hogy a reakeiét 0 °C és 150 °0 kizstti, elénysen
azonban 50 °C és 120 %C ksz8tts hémérsékleten hajtiuk végre.

Te A% 1o izénypont szerinti b./ vagy g/ eljdrds aze
zal jellemezve, hogy 2 katalitikus hidrogénozést pletina,
pallddium/szén vagy Raney-nikkel katalizdtor jelenlétében
hajtjuk végre.

- 8e Az 1, igénypont szerinti b./ eljirdis azzal jellew
mezve, hogy a katalitilus hidrogénezdat sav, fgy perklérsav
Jelenlétében hajtjuk végre,

9 Az 1. 1gdénypont szerinti b./ vagy g/ oljdris age
gal jellemezve, hogy & katalitikus hidroginezést 09C és 80 ©0
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késtttl, eldnydsen azonban a szobahéméradklet és 60 °C k=
a8tti hémérsékleten hajtjuk végre,

10. Az 1, igénypont sserinti c¢./ eljédrdis azsal jelle~
' mezve, hogy 8 reakciét savmegkitisszer vagy sav jelenlétében
hajtjuk végre. |

11, Az 1. .:lgénypont szerinti c./ eljdrds azzal jellee
mezve, hogy & reakeiét 0 °C és 100 °C kdzdtti, elényisen
azonban 20 °C és 80 °0 k¥sbtti hémérsékleten hajtjuk végre.

12, Ag 1. 1gényp6nt aszerinti c./ eljdrds, a 10, é8 a
11. igénypontok bérmelyike szerinti eljérds aszal jellemezve, |
hogy a kapott izomerelegyet kromatogrifids médszerrel Vi
lasstjuk ssét.

13. A% 1. igénypont smerinti d./ eljérds aszal jelle=
mezve, hogy a reakeiét védsgds alatt és 0 °C és 50 °0 kdzbttd,
alény'déon agonban szobahdmérsékleten hajtjuk végre.

14, Az 1. igénypont szerinti e./ eljdris azzal jelle=
mosvo. hogy & reakcidt a savat aktivdldé sser vagy viaelvoné-
szer jelenlétédben ha;jt;]uk végre.

. 15. Az 1. igénypont sserinti e./ eljérés azsal jellee
meave, hogy & foakoide <25 90 és 250 °0 k3zdtti, elényseen
asonban =10 °C és as alkalmott olddazey Iorré.apontja kogottl
hémérs:kleten hajtjuk végre.

16. As 1, igénypont sserinti f£./ eljdris azzal jellew
mezva, hogy & redukcidt fdm-hiamddal vagy bordn és tioéter
kmplcxévol hajtjuk végre,

17, A% 1. igénypont szerinti f./ éljérés azzal jelle=
mezve, hogy & redukciét 0 % és 80 kdsdtts, eldnydsen azone
tan 10 °C és 45 °C kUzsttl hémérsékleten hajtjuk végre.
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18, A8 1. = 17. igénypontok bdmelyike sserinti eljée
rén aszal jellemesve, hogy a reakcidt oldészerben hajtjuk |
vém. \

19, 'As 1. = 18, igénypontok dAmmelyike sserinti eljde

»és azzal jellemezve, hogy a reakeis utdn as alkalmagott vé-
d8osoport lehasfitdsdit hidrolizissel, vagy ha a védScsoport
benzilesoport, gy hidrogenglizissel végezzik el,

‘20, Bljdrds as (I) ltaldnos képleti vegyilletoket, on=-

antiomerjeiket, diaaztereomerjeiket és/vagy szervetlen vagyl
szerves savakkal képzett, élettanilag elfogadhatd savaddiciés
86ikat hatdanyagként tartalmazé gydgyszerkéssitmények el
£l1itdedra azzal jellemezve, hogy a hatéanysgot a gyégyszeiw-
kéasitményekben szokdsos hordosbe, higitée, toltS- és/vagy

ogyédb segédanyagcal egyiitt kikészitjik,

A Dy, Karl Thomae GmbH
' helyett
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