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Ataldlmény targya eljards (T) Altaldnos képletd j vegyii-
letek el@éllitisdra
mely képletben :
R, jelentése hidrogénatom, 14 szénatomos alkil- b=
vagy fenil-csoport;
Z jelentése (a) vagy (b) képletd csoport;
amennyiben Z jelentése (a) képletd csoport, Ggy
R, és R, egyiitt kémiai kotést képeznek £s
R, jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkil-,
1-4 szénatomos alkoxi, 1-4 szénatomos alkiltio-
vagy fenilcsoport; vagy —-NR;Rg csoport, ahol
R, és Ry azonos vagy kiilonbz6 lehet és jelen- ~/ \
tésiik hidrogénatom, hidroxi-(1-4 szénatomos - ® o
akkil)-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-(1-4 o T
szénatomos alkil)- vagy fenil-(1-4 szénatomos \
alkil)-csoport vagy R, és Ry a szomszédos nit-
rogénatommal egyiitt, amelyhez kapcsolédnak, ,
morfolinocsoportot alkotnak; illetve )
amennyiben Z jelentése (b) képletd csoport, tigy j
R, és R, egyiitt oxo- (=0) csoportot képeznek, N \
és R, jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport; vagy o \ y, X
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R, és R, egyiitt kémiai kotést képeznek, és R, jelen-
tése hidrogénatom, 14 szénatomos alkilcsoport,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoport vagy —-NR;Rs
csoport, ahol
R, és Ry azonos vagy kiilsnbozs lehet és jelen-

tésitk hidrogénatom, hidroxi-(1-4 szénatomos
alkil)-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-(1-4
szénatomos alkil) vagy fenil-(1-4 szénatomos

(%]

alkil)-csoport; vagy R, és Rq a szomszédos nit-
rogénatommal egyiitt, amelyhez kapcsol6dnak,
morfolinocsoportot alkotnak és
A~ jelentése szervetlen vagy szerves anion).
Az (I) dltalanos képletd 4j vegyiiletek helyi érzéste-
lenit8, antidepresszans, trankvillins- szedativ és simai-
zomgorcs oldé hatdssal rendelkeznek.

Taldlmanyunk dj kinolinium- és izokinolinium-szirma-
z€kok €s az e vegyiileteket tartalmazé gyégyaszati ké-
szitmények el64llitdsara vonatkozik.

AC. A 8753224 d (1977) [J. Org. Chem. 42, (14)
2514-7 (1977)] kbzleményben 2H-pirido[ 1,2-blasz-tri-
azinok szintézisét irtdk le, médositott Neber-reakcigval.
A kozleményben az ott leirt, a taldlminyunk szerinti
eljardssal elGéllithat6 Gj vegyiiletekt6l kémiailag tdvol-
es6 szdrmazékok hat4sar6l emlités sem tortént.

A 190 505, 190 504 €s 190 503 sz. magyar szabadal-
mi leirdsokban és a 3 715 076 sz. német szovetségi
koztarsasdgbeli kézrebocsétasi iratban a talidlmanyunk
szerinti eljardssal elGallithat6 vegyilletekisl eliérs szer-
kezetd triazino[1,6]kinolin- és triazino[6,1-a}izokino-
lin-szdrmazékok keriiltek ismertetésre.

Ataldlmany tArgya kozelebbr6l eljaras az (T) altaldnos
képletf kinolinium é&s izokinolinium szdrmazékok ¢l6-
allitdsdra
mely képletben
R, jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkil-

vagy fenilcsoport;
Z jelentése (a) vagy (b) képletd csoport;
amennyiben Z jelentése (a) képletd csoport, igy
R, és R, egyiitt kémiai kotést képeznek és
R; jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkil-,
1-4 szénatomos alkoxi-, 1-4 szénatomos alkiltio-
vagy fenilcsoport; vagy ~-NR;R4 csoport, ahol
R; és R, azonos vagy kiilonbz6 lehet és je-
lentésiikk  hidrogénatom, hidroxi-(1-4 szén-
atomos  alkil)-, di-(1-4  szénatomos
alkil)-amino-(1-4 szénatomos alkil)- vagy fe-
nil-(1-4 szénatomos alkil)-csoport vagy R, és
Rz a szomszédos nitrogénatommal egyiitt,
amelyhez kapcsolédnak, morfolinocsoportot
alkotnak; illetve
amennyiben Z jelentése (b) képletd csoport, Ggy
R; és R; egyiitt oxo- (=0) csoportot képeznek, és
R, jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport; vagy
R; & R, egyiitt kémiai kotést képeznek, és R; jelen-
tése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcsoport,
1-4 szénatomos alkil-tio- vagy -NR;Rg csoport,
ahol
R; és Ry azonos vagy kiilénbdz6 lehet és jelen-
tésiik hidrogénatom, hidroxi-(1-4 szénatomos
alkil)-, di-(1-4 szénatomos alkil)-amino-(1-4
szénatomos alkil)- vagy fenil-(1-4 szénatomos
alkil)-csoport; vagy R, és R; a szomszédos nit-
rogénatommal egyiitt, amelyhez kapcsol6d-
nak, morfolinocsoportot alkotnak; és
A" jelentése szervetlen vagy szerves anion)
oly médon, hogy
a) (Ia) képletd heteroaromds vegyiiletek elGdllitisa
esetén (mely képletben R, jelentése hidrogén-
atom, 1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénat-mos al-
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koxi, 1-4 szénatomos alkil-tio- vagy fenilcsoport,

Ry, Z és A jelentése a fent megadott)

a,) valamely (II) 4ltaldnos képletd N-amino-ve-
gyiiletet (mely képletben Z jelentése a fent
megadott) valamely (III) 4ltaldnos képletd di-
ketonnal reagéltatunk (mely képletben Ry és
R¢ jelentése egymistdl fiiggetleniil hidrogén-
atom, 1-4 szénatomos alkil-, fenil- vagy he-
lyettesitett  fenilcsoport), a kapott (IV)
dltalanos képletd vegyiiletet (mely képletben
R, jelentése hidroxilcsoport és Z, R, és R, je-
lentése a fent megadott),

a,;) valamely (VIII) 4ltaldnos képletd erds
savval (mely képletben A~ jelentése erGs
szervetlen vagy szerves sav anionja) rea-
galtatunk; vagy

a;,) valamely (VIII) 4ltalinos képletd gyenge
savval (mely képletben A- jelentése
gyenge szervetlen vagy szerves sav
anionja) reagaltatjuk, és a kapott (VII)
dltaldnos képletd hidroxi-szdrmazékot
(mely képletben Rs, Ry, A és Z jelentése
a fent megadott) vizelvoné szerrel reagdl-
tatjuk; vagy

a,) valamely (IT) 4ltalanos képletd N-amino-ve-
gyiiletet (mely képletben Z jelentése a fent
megadott) valamely (IIT) 4ltaldnos képletd di-
ketonnal reagaliatunk (mely képletben R, je-
lentése a fent megadott €s Ry 1-4 szénatomos
alkoxicsoportot képvisel), a kapott (V) 4ltald-
nos képletd oxovegyiiletet foszfor-pentaszul-
fiddal reagéltatjuk, majd a kapott (X) altaldnos
képletd tionszarmazékot (mely képletben R, és
Z jelentése a fent megadott) 1-4 szénatomos
alkil- vagy dialkilszulféttal, majd ezt kovetSen
egy (VII) 4ltaldnos képletd savval reagéltat-
juk (ahol A- jelentése szervetlen vagy szerves
anion); vagy

b) (Ib) altalinos képletd heteroaromds vegyiiletek
eldallitisa esetén (mely képletben Ry, Ry, Ry, Z és

A~ jelentése a fent megadott),

b,) valamely (II) A4ltalinos képletd vegyiiletet
(ahol Z jelentése a fent megadott) egy (II)
dltaldnos képletd diketonnal reagiltatunk
(mely képletben R jelentése a fent megadott
és Rs 14 szénatomos alkoxicsoportot képvi-
sel), a kapott (V) dltaldnos képletd vegyiiletet
(mely képletben R, és Z jelentése a fent meg-
adott) valamely (VIII) 4ltalinos képletd savval
(mely képletben A- jelentése szervetlen vagy
szerves anion) savaddiciés s6vd alakitunk,
amit ezt kdvetden alkilezszerrel reagaltatunk
semleges vagy gyengén savanyi kozegben,
majd a kapott (VI) dltaldnos képletd vegyiile-
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tet (mely képletben Alk. jelentése 1-4 szénato-
mos alkilcsoport és R,, Z és A~ jelentése a fent
megadott) egy (IX) 4ltalinos képleti aminnal
reagiltatjuk (mely képletben R, és R, jelentése
a fent megadott); vagy
b,) valamely a;) eljardsvéltozat szerint eldallitott,
R, helyén 1-4 szénatomos alkiltiocsoportot
tartalmaz6 (Ia) 4ltaldnos képletd vegyiiletet
egy (IX) 4ltalinos képletd aminnal reagilta-
tunk (mely képletben R, €s R, jelentése a fent
megadott; vagy
(Ic) 4ltalinos képletd nem-aromds vegyiiletek el6-
allitdsa esetén (mely képletben Ry, Z és A~ jelen-
tése a fent megadott és R, jelentése 1-4
szénatomos alkilcsoport), valamely (V) 4ltaldnos
képletd vegytiletet (mely képletben Ry, Z és A-
jelentése a fent megadott) bazikus kizegben vala-
mely alkilez6szerrel reagiltatunk;
majd kivéint esetben az a)—) eljardsok barmelyike sze-
rint el6allitott (I) 4ltaldnos képletd vegyiiletben egy A~
aniont egy masik A-anionra lecseréliink.

Az (I) 4ltaldnos képletd vegyiiletek el6nyds csoport-
jat képezik a Z helyén (a) képletd csoportot tartalmazé
szdrmazékok. Az (T) dltaldnos képletd vegyiiletek kiils-
nisen elényds képviselSi a kovetkezok:
2,3-difenil-asz-triazino[3,2-a]izokinolinium-klorid;
2-hidroxi-2-metil-1,2-dihidro-asz-triazino[3,2-aJizoki-
nolinium-etanszulfondt;
2-amino-3-fenil-asz-triazino{3,2-a)izokinolinium et4n-
szulfondt;
2-metil-3(4H)-ox0-asz-triazino[2,3-a]kinolin-11-ium
etdnszulfonit;
2-morfolino-asz-triazino[3,2-a}izokinolinium et4nszul-
fonat.

A taldlmény tirgyt képez$ a) eljirds szerint (lIa)
4ltaldnos képletd vegyiileteket dllitunk el6 (IT) képletd
amino-izokarbostiril-imin és valamely (III) képletd al-
fa-dioxo-vegyiilet reakci6jdval, majd a kapott (IV) kép-
letd pszeudobdzis erSs savval tortén6 reagiltatisival,
vagy egy (IV) dlialdnos képletd, R, €s R; helyén oxocso-
portot tartalmazé vegyiiletb6l kiindulva foszfor-penta-
szulfiddal torténd reagiltatds és az igy kapott (X) dltal4-
nos képleti tion-szirmazék savval t6rtén6 reagaltatdsa
iitjan.

A (I1) és (IID) 4ltaldnos képletd vegyiiletek reakcidjat
oldészer nélkiil vagy inert szerves old6szerben hajtjuk
végre. Igy alkalmazhatunk halogénezett szénhidrogéne-
ket (pl. kloroform, klérbenzol), aromés szénhidrogéne-
ket (pl. xilol, toluol, benzol), gy@ris étereket (pl. tetra-
hidrofurén, diox4n) vagy acetonitril.

Areakci6 h6mérsékiete dltaldban 5-90 °C, el6nydsen
1040 °C. Az a) eljirds egyik varidcidjaként alkal-
mazhatjuk az (Ia) 4ltalinos képletd vegyiiletek elGalli-
tasdra a (VII) 4lialinos képletd hidroxi-vegyiiletek és
vizelvondszer reakcigjit. A reakci6t vizmentes ko-
zegben melegités kdzben hajtjuk végre. Vizelvono szer-
ként szervetlen savanhidrideket — elénydsen foszfor-
-oxi-kloridot, foszfor-penta-kloridot vagy polifoszfor-
savat - vagy szerves karbonsavanhidrideket - el6nydsen
ecetsavanhidridet, propionsavanhidridet — alkalmazha-
tunk.

A vizlehasit4st inert szerves old6szeres kdzegben
vagy kivént esetben 6mledékben hajtjuk végre. A reak-
cidkdzeg lehet a foloslegben alkalmazott vizelvonGszer
is. Vizmenies inert szerves oldészerként péld4ul halo-
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génezett szénhidrogéneket (igy kloroformot, diki6rme-
tént, széntetrakloridot vagy kl6rbenzolt), aromds szén-
hidrogéneket (mint xilol, toluol, benzol), dialkil-amido-
kat (pl. dimetilformamid), dialkilszulfoxidokat (pl. di-
metil-szulfoxid), gydrfis étercket (pl. diox4n, tetrahidro-
furdn), alif4s étereket (pl. dietil-€ter), egyéb szénhidro-
géneket (pl. n-hexdn, benzin) vagy acetonitrilt vagy a
fenti olddszerek elegyeit alkalmazhatjuk. A reakci6t
melegités kozben, elénydsen 80 *C feletti hémérsékle-
ten végezzilk, atmoszférikus nyomason vagy vikuum-
ban. Cstkkentett nyom4s esetén a reakcid alacsonyabb
hémérsékleten jitsz6dik le. A reakciéidd néhdny Gra.

El64llithatok az (Ia) ltalinos képletd vegyiiletek R,
és R, helyén oxocsoportot tartalmazé (IV) altaldnos
képletd vegyiiletekbdl is foszfor-pentaszulfiddal végzett
tionl4s, majd a kapott (X) dltaldnos képlet(i tionszdrma-
zék savval t0rténé reagdltatdsa iitjan. A tiondlastelonyds-
sen emelt hémérsékleten, bazikus kzegben - pl. piridin,
kinolin oldészerben — hajtjuk végre.

Ab) eljéras szerint (Ib) dltal4nos képletd vegyiileteket
allitunk el6 valamely (V) altaldnos képletd vegyiilet
savaddiciés s§jabd! kiindulva. .

Az eljérés sordn valamely (II) és (III) 4ltaldnos kép-
letd vegyiilet reakcidjdval 4llftunk el6 (IV) képletd oxo-
szdrmazékot, amelyet valamely (VIII) képletd savval
reagéltatunk, majd az (V) dltaldnos képletd vegyiilet igy
kapott savaddicis s6jat a b,) eljards szerint alkilezd-
szerrel reagéltatjuk, és a keletkez6 (V1) 4ltaldnos képletd
- ahol Alk. = C,, alkil, R, és A~ jelentése a fentivel
azonos — vegyiiletet (IX) 4ltaldnos képletd helyeuesitent
aminnal - a képletben R; és R jelentése a megadoit -
alakitjuk (Ib) vegyiiletté.

A (IV) képletd pszeudo-bdzis és sav reakcidjdban,
amelyet old6szerben vagy anélkill is végrehajthatunk,
az -inium-sok alakulnak ki (izokinolinium, ill. kinolini-
um). Reakcikozegként célszerien olyan oldészereket
alkalmazunk, amelyben az A- aniont tartalmaz6 sav is
old6dik, ugyanakkor az anion megkttéséhez nem ele-
gend6 a bazicitdsuk. Reakciékdzegként az a) eljdrdsnal
felsorolt oldészercket alkalmazhatjuk, el6nydsen pol4-
ris aprotikus olddszerben — mint pl. acetonitril — doigo-
zunk.

Az (V) 4ltaldnos képletd oxovegyiiletek alkilezését -
elénydsen metilezését — olyan vegyiiletekkel végezziik,
amelyek O-alkil vegyiiletek kialakitdsdra alkalmasak.
fgy dialkilszulfattal inert old6szerben, emelt homérsék-
leten dolgozunk, a reakci6id6 néhdny 6ra. Hasonl6 mé-
don j6 termeléssel megy végbe az alkilezés, ha alkil-ha-
logeniddel, igy pl. metil-jodiddal, acetonitril forrdspont-
jan dolgozunk. A reakci6t semleges vagy gyengén sava-
nyu kbzegben végezziik el.

A (VI) képletd O-alkil szarmazékok — koztilk elssor-
ban a metoxivegyiilet — aminélésa (IX) képlet helyette-
sitett aminokkal 4ltaliban szobah6mérsékieten, legfel-
jebb az alkalmazott oldészer forrdspontjdn végbemegy.
A reakcié szempontjibél inert oldoszert alkalmazunk.
Reakci6ids 0,5-3 éra, adott esetben rovidebb, mint fél
Ora.

A b,) eljardsvarifci6 szerint valamely a,) eljdrdsval-
tozattal el&dllitott, Ry helyén alkiltio-csoportot tartalma-
z6 (Ia) 4ltalsnos képletd vegyiilet (IX) képletf aminnal
torténd reagaltatdsa dtj4n 4llitunk el6 (Ib) 4ltalinos kép-
letd vegyiileteket. Az alkil-tio-szirmazékok €s az ami-
nok reagltatisat dltaliban oldészerben végezziik, emelt
hémérsékleten.
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Ac) eljérés szerint az (V) altaldnos képletd Ry, Z és
A~ jelentése a fent megadott — oxo-vegyiileteket vala-
mely alkilezGszerrel reagéltatjuk, igy kapjuk az (Ic)
4ltaldnos képletd vegyiileteket. Az eljarast bazikus ko-
zegben végezziik el. Bizisként elSnytsen alkilifém-
-hidroxidokat (pl. nétrium- vagy kélium-hidroxidot) al-
kalmazhatunk.

Ebben az alkilezési reakci6ban is a b,) eljdrdsvaris-
ciéban emlitett alkilez6szereket, alkilezési médszereket
és koriilményeket alkalmazzuk.

A reakciéelegyek feldolgozasat tnmagiban ismert
médon végezhetjitkk (pl. bepdrlss, szdirés, extrakcid,
desztill4ci6 utjan). Egy keletkezd (I) dltaldnos képletd
vegyiiletet kivant esetben izomerjeire szétvélaszthatunk
onmagdban ismert médon.

Akapott (I) 4ltalinos képletd vegyiiletben az A~ ani-
ont kivant esetben egy mésik A- anionra cserélhetjiik le.
A reakci6t az (I) dltalinos képletd vegyiilet és a kivint
aniont tartalmaz6 sav vagy so elegyitése, reagiltatdsa
itjdn végezhetjiik. Igy pl. az (I) Altalinos képletd per-
klordtokat egy mésik aniont (pl. etdnszulfon4t aniont)
tartalmaz? () dltaldnos képletd vegyiilet és etdnszulfon-
sav reakci6javal 4llithatjuk el6. A kiindulési anyagként
felhaszndlt (IT) dltaldnos képletd vegyiiletek ismertek.
Az 1,2-diamino-izokinolinium-tozildt elGallitdsdt mi
dolgoztuk ki (J. Org. Chem. 46, 843 (1981).

A (IV), (V), (V), (VID), (X), (XI) 4ltaldnos képletd
vegyiiletek is djak. Ezek szintézisére vonatkoz6 reak-
cidk részleteit a lefrds el6z6 részében m4s ismertettiik.

A vegyiiletekre jellemz6 helyi érzéstelenitd, antidep-
resszans és/vagy trankvillo-szedativ hatds és simaizom-
gorcs-old6, melyhez gyengébb fajdalomcsillapit6 hatds
is tarsul,

1. Akut toxicitas egéren
Médszer:

CFLP torzstenyészetbdl szirmaz6, mindkét nembeli,
18-22 g tomegil fehér egereken végeztiik vizsgilatain-
kat, dézisonként 10 éllattal. Anyagainkat per os,
20 ml/kg volumenben adagoltuk. A kezelés utén 7 napos
megfigyelést végeztiink. Az 4llatokat mdanyag egérdo-
bozban, faforgics almon, szobah6mérsékleten tartjuk.
Csapvizet, standard egértdpot ad libitum fogyaszhatiak.
A toxicitdsi adatokat Litchfield-Wilcoxon médszerrel

hatdroztuk meg,
1. tdbldzat
Péida LDs, mg/kg per os
16. 650
9. . 900
11. 2000
1. 440
34, 1200
36. 1400
5. 2000
6. 850
8. 340
38.4 380
39. 500
40. 90
37. 750
2, 450
3. 500
4, 180
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1. 16bldzat folytatésa

Példa LDy, mg/kg per os
9. 400
21. 700
17. 1000
18. 2000
24, 130
25. 500
26. 450
20

2. Helyi érzéstelenits hatds
Mddszer:

A vizsgilatokat Truant d’ Amato médszerével végez-
tilk. 1 cm hosszi tdvel 0,2 ml vizsgilandé anyagot
fecskendeztiink a nervus ischiadicus koré, a femur ko-
zéppontjiba. A 14bizmok motor kontrolljinak a hidnyt
tekintjiik az érzéstelenség kritériumédnak. Regisztraljuk
a hatdstartamot és dézis-hatdsgtrbe alapjdn kiszdmitjuk
az 50%-os hatékony koncentraci6t (ECs%). Osszeha-
sonlité anyagként Lidocaint alkalmazunk.

2. 16bldzat
Példa ECy% koncentricid
1. 0,22
38.4 0,26
39, 0,18
40, 0,25
37. 0,30
3. 0,70
4, 0,85
9. 0,19
17. 0,55
Lidocain 0,21

A vegyiiletek hatékony koncentracidja gyakorlatilag
a Lidocainéval azonos nagysdgrendd, azonban a szér-
mazékok tobbsége azonos koncentracioban dsszehason-
litva jelentGs tartGsabb hatdssal rendelkezik (2,3-5,6-
szor hosszabb id6tartam, mint Lidocainnal).

3. Tetrabenazin antagonizmus egéren
Modszer: )

Kisérleteinket Hoffmeister és mtsai egérre adaptalt
médszerével végeztiik. 10-10 egérb6l 4116 csoportokat
kezeltiink a vegyiiletek dozisaival per os a kontroll-
csoportot a megfelel viv6anyaggal szintén per os. 30
perc miilva 50 mg/kg Tetrabenazint adagoltunk ip., majd
30-60 — 90-120 perc milva szimliltuk csoportonként
a zdrt szemrésd llatokat.

Ertékelés: Az $sszes mérés alapjan tetrabenazin-an-
tagonizmus 4tlagot szdmitottunk csoportonként és a
kontrollillatoktol valé eltérés (gatlds) szdzalékdban fe-
jeztik ki. Az adatok alapjin EDy, értéket sz4mitunk.,

3. tdbldzat
Példa Tetrabenazin TI
ptdzis ant.
EDs, mg/kg (terdpids index)
36. 20,0 70,0
38.,4. 9,2 413

4.
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3. tdbldzat folytatdsa

6. Fajdalomcsillapitd hat4s vizsgilata

Ecetsavas writhing-teszt egéren
Példa Tetrabenazin TI Médszer:
ptdzis ant. 20-25 g tdmeg( egereknek intraperitonedlisan Neu-
EDs, mg/kg (terdpids index) 5 bould médszere szerint 20 ml/kg volumenben 0,75%-0s
ecetsav beaddsa utdni 5. és 10. perc kdzott minden
3. 50,0 10,0 4llatnal szamoltuk a jellegzetes writhing reakcifkat, és
Amitriptylin 12,0 18,7 az 5 perc alatti §ssz writhing szamot, a kontroll 4llatok-
ndl nyert érték szdzalékaban fejeztiik ki. A vizsgilatokat
10 per os végeztiikk 60 perces el6kezelési id6vel, d6zison-
A vegyiiletek jelentGsen feliilmiiljak terdpids széles- ként 10 llaton.
ség vonatkozisdban a referens antidepresszins hatisat.
6. tdbldzat
4. Reserpin ptézis antagonizmus egéren
Médszer: 15 Példa EDs, mg/kg TI
10-10 egérbdl 4llé csoportokat kezeltiink 6 mg/kg (terépias index)
reserpinnel sc., 60 perc miilva adagoltuk a vizsgaland6
anyag dézis4t, a kontrolldllatoknak pedig a viv6anyagot. 217. 238 420
60 és 120 perc miilva sz4mliltuk a csoportokban a zirt 4, 33,0 55
szemrésd 4llatokat. Az értékelést az el6bbi ptozis-teszt- 20 9. 107,3 84
nél megadott médon végeztiik. 1. 60,0 13
6. 120,0 7.1
4. tdbldzat 38.,4. 65,0 58
Paracetamol 180 .28
Példa Reserpin ptdzis ant. egéren 25
ED;, mg/kg TI A vegyiiletek mind abszolit dézis, mind terdpids
(terapids index) index vonatkozésaban feliilmiljik a referens Paraceta-
mol hat4sat.
11. 33 60,6
8. 31 110 30 7.Gyomor-bél perisztaltikdra gyakorolt hatds vizsgilata
17. 40 25,0 Moadszer:
18. 40 50,0 A vegyiilet antiperisztaltikus hatdsit Stickney és
Amitriptylin 65 3,5 munkatdrsai médszerével, 20-25 g tomegd mindkét
nembeli fehér egereken vizsgiltuk. A vegyiiletek d6zi-
A vegyiiletek reserpin-gitlé hatdsa mind abszolit 35 sait 60 percnél a 10%-os szénszuszpenzié alkalmazéisa
dézis, mind terdpids index vonatkozésiban kedvez6bb, eléit adagoltuk, csoportonként 10-10 egémek. A kont-
mint a referens amitriptyliné. rollcsoportok éllatait azonos id6ben és médon vivé-
anyaggal kezeltiik. Az egereket 20 perccel a szénszusz-
5. Hexobarbital narkézis egéren penzi6 adagoldsa utdn ledltiik és mértiik a teljes, vala-
Mébdszer: 40 mint a szénnel telt vékonybél hosszat.
6-6 egérbdl 416 csoportokkal végeztik vizsgalatain-
kat. A per os kezelés utdn 1 6ra miilva 40 mg/kg iv. 7. tdbldzat
adagolt hexobarbitallal idéztiikk el6 az alvast, mind a
kontroll-, mind a vegyiiletekkel kezelt csoportokon. Példa EDs, mg/kg TI
Ertékelés: A kontrollcsoport alvésidS atlaginak 2,5- 45 (terdpids index)
szeres €rtékét meghalado alvésidejd allatokat tekintet-
tiik pozitiv reakcidji egyedeknek, az igy transzform4lt 11. kb. 220 9,1
adatokkal EDy, értéket szdmitottunk. 40. 6,5 13,85
Papaverin 280 mg/kg felett (36,1%-os gatlas)
5. tdbldzat 50 EDg, nem hatdrozhaté meg
Példa Narkézispotencirozé
EDs, mg/kg TI Az ijabb kondenzAlt gydrds asz-triazin szdrmazékok
(terdpids index) mindségileg is eltérnek a kordbbi molekuldktdl. Gyakor-
55 latilag megszint az antiaritmids gtrcsgatl6 és antitremo-
9. 56 16,1 rin hat4s, ugyanakkor a szdrmazékok egy részénél jelen-
6. 35 243 t6s narkézispotencirozd és gyengébb motilitdsgitl6 ha-
38.,4. 17 224 tas jelentkezett. Az Gjabb szdrmazékoknél a hatis speci-
Meprobamét 260 42 fikusabba valt. A vegyiiletckre jellemz6 az antidep-
60 resszdns hatds szedativ hatds komponenssel, vagy csak
trankvillo-szedativ hatds, helyi érzéstelenité és gyen-
A vegyiiletek mind abszoliit d6zis, mind terdpids szé- gébb fijdalomcsillapit6 hatés. A leghatékonyabb spaz-
lesség szempontjabdl feliilmiljik a referens vegyiilet molitikus vegyiilet jelentds antianginds hatdssal is ren-
szedativ jellegd hatdsdt. A narkézispotencirozé hatés- delkezik.
hoz gyengébb motilitisg4tlé hatds is tarsul. 65  Eljardsunk tovébbi részleteit az aldbbi példikban is-

5
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mertetjiik, anélkiil, hogy taldlminyunkat azokra korl4-
toznank.

1. példa
2,3-dimetil-2-hidroxi-1,2-dihidro-asz-triazino[3,2-a]-
-izokinolinium etdnszulfon4t el64llitdssra

0,6 g (0,0026 m61) 2,3-dimetil-2-hidroxi-2,5-dihidro-
-asz-triazino[3,2-a]-izokinolint 5 ml acetonitrilben
0,29 etanszulfonsavval 40 *C-on elegyitiink, majd fél
6ra milva a kapott oldatot hitjiik, a kivalt kristdlyos
anyagot leszirjiik, éterrel mossuk. 0,4 g (46%) 2,3-di-
metil-2-hidroxi-1,2-dihidro-asz-triazino[2,3-alizokino-
linium eténszulfonatot kapunk.

Op.: 75-78 °C.
A kiindul4si anyag el64llftdsa:

1,0 g (0,003 m6l) 1,2-diamino-izokinolinium-tozilit-
hoz 3 ml 5%-o0s nitrium-hidroxid oldatot adunk; a ke-
letkez6 szuszpenzi6t 25 *C-on 30 percen 4t kevertetjiik.
Az 4tmenetileg képz6dS oldatb6l csapadék vilik ki.
A keletkez6 2-amino-izokarbostiril-imint szdrjiik; t6-
mege 0,39 (81%). Op.: 79-81 °C.

0.8 g (0,005 mél) 2-amino-izokarbostiril-imin és
20 ml metanol elegyéhez szobah6mérsékleten 0,5 mél
diacetilt adagolunk. 1 6ras keverés ut4n a reakcidelegy-
bdl kivélt csapadékot leszfrjiik, majd védkuumban
szdritjuk. 0,7 g (62%) 2,3-dimetil-2-hidroxi-2,5-dihid-
ro-asz-triazino[3,2-alizokinolint kapunk. Op.. 69-
71°C.

2. példa
2-morfolino-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium et4nszul-
fonit elGllitisa
10 g (0,027 mél) c.-ben leirt kiinduldsi anyagot (per-
klordts6) 170 ml etilacetdtban melegen 15 g tetrabutil
ammonium-etanszulfonat etilacetdtos oldawtdval ele-
gyitjiik, majd a reakciéelegyet lehdtjik. A kivalt fehér
csapadékot szdrjiik. 8,2 g (80%) terméket kapunk. Op.:
186-187 °C.
A kiinduldsi anyag el6éllitisa 2-amino-izokarbostiril-
iminbdl kiindulva:
a) asz-triazino[3,2-alizokinolin-2(5H)-on el64llitdsa
15,9 g (0,1 m6l) 2-amino-izokarbostiril-imint 100 ml
metanolban szobahémérsékleten 12,4 g (0,12 mél) gli-
oxilsav-etilészterrel reagiltatunk. A keletkez6 csa-
padékot jegesviz hdtés utin leszdrjiik. 16,5 g (84%)
asz-triazino[3,2-a}izokinolin-2(SH)-ont kapunk. Op.:
226 *C,
b) 2-metoxi-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium perklorat
elGillitdsa
19,7 g (0,1 m6l) a) pontban el64llitott kiinduldsi
vegyiiletet 150 ml dimetilszulfatban 120-130 *C-on 4
6ran 4t keverés kizben reagiltatjuk. A. dimetilszulfatot
vakuumban ledesztilliljuk, a maradékhoz 100 ml vizet
€s 20 mi 70%-os perklorsavat adunk. A keletkez6 kris-
tilyos anyagot leszirjiik, és vizzel mossuk. 26,4 g (85%)
cimvegyiiletet kapunk. Op.: 198-199 °C.
c) 2-morfolino-asz-triazino{3,2-ajizokinolinium per-
klorit el64llitdsa
13,3 g (0,043 m6l) 2-metoxi-asz-triazino[3,2-alizo-
kinolinium perklordtot 70 ml acetonitrilben feloldunk,
majd hdtés kdzben 7,8 ml morfolinnal reagiltatjuk.
A kivdlt csapadékot jegesviz hités utdn leszdriiik.
15,5 g (94%) terméket kapunk. Op.: 253-254 °C.
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3. példa
2-(2-hidroxi-etilamino)-asz-triazino[3,2-aJizokinoli-
nium etinszulfonat elSallitasa

8,7 g (0,0038 m6l) 2-(2-hidroxietil)-imino-2,5-dihid-
ro-asz-triazino[3,2-alizokinolint 60 ml acetonitrilben
3,13 g etdnszulfonsavval elegyitiink, majd fél 6ra milva
akivalt fehér csapadékot hdtés utdn szdrjiik. 8,4 g (62%)
cimvegyiiletet kapunk. Op.: 162-163 °C.
A fentivel azonos médon 4llitjuk eld.
2-(2-hidroxi-etilamino)-3-metil-asz-triazino[3,2-a]
izokinolinium etdnszulfonitot, kitermelés: 80%, op.:
180-181 °C.
2-(2-hidroxi-etilamino)-3-fenil-asz-triazino[3,2-alizo-
kinolinium etdnszulfon4tot, kitermelés: 82%, op.: 160~
161 °C.
A kiindulisi vegyiiletet az aldbbi médon 4llitjuk el6:

13,3 g (0,045 mél) 2-metoxi-asz-triazino[3,2-a}izoki-
nolinium perkloratot 70 ml acetonitrilben oldva, hiités
kozben reagaltatunk 5,32 g etanolaminnal 2 6rdn 4t.
A kivélt sdrga csapadékot szdrjiik. 8,7 g (85%) 2-(2-hid-
roxietil)-imino-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-a)izokino-
lint kapunk. Op.: 185-186 °C.
A fentivel azonos médon allitjuk el6:
2-(2-hidroxietil)-imino-3-metil-2,5-dihidro-asz-triazi-
no[3,2-aizokinolin, kitermelés: 90%, op.: 143-144 °C.
2-(2-hidroxietil)-imino-3-fenil-2,5-dihidro-asz-tria-
zino[3,2-alizokinolin, kitermelés: 85%, op.. 141-
142 °C.

4. példa
2-amino-asz-triazino[3,2-a]izokinolinium etinszulfo-
nit elGallitisa
58 g (0,03 mél) 2-imino-2,5-dihidro-asz-triazi-
no[3,2-a]izokinolint 40 ml acetonitrilben 2,44 g etin-
szulfonsavval elegyitve, a kivalt kristdlyos anyagot az
elegy fél 6ras hités utdn szirjiikk, majd acetonitrilb6l
4tkristalyositva kapunk 7,2 g (78%) cimvegyiiletet. Op.:
216-217 °C.
A fentivel analég médon 4llitjuk el6:
2-amino-3-metil-asz-triazino[3,2-a]izokinolinium etdn-
szulfonat, kitermelés: 80%, op.: 221-222 °C.
2-amino-3-fenil-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium etin-
szulfonat, kitermelés: 85%, op.: 214-215 *C.
A kiindulési vegyiiletet az alabbi médon allitjuk eld:
13,3 g (0,045 mél) 2-metoxi-asz-triazino[3,2-a]izoki-
nolinium perklorétot 70 ml acetonitrilben feloldva hide-
gen 4,4 ml 25%-os ammo&niumhidroxid oldattal reagil-
tatjuk 2 6rén 4t. A keletkez6 sérga csapadékot leszdrjiik.
5,8 g (67%) 2-imino-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-a)izo-
kinolint kapunk, Op.: 120121 °C.
Analég reakci6val kapjuk:
2-imino-3-metil-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-a]izoki-
nolin, kitermelés: 76%, op.: 168-169 °C.
2-imino-3-fenil-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-a)izoki-
nolin, kitermelés: 72%, op.: 166-167 °C.

5. példa
2-(3-dimetilaminopropil)-amino-3-metil-asz-triazino
[3,2-a)izokinolinium etdnszulfon4t elGallitdsa

A 3. példa szerinti médon jarunk el azzal a kiilénb-
séggel, hogy 2-(2-hidroxietil)-imino-2,5-dihidro-asz-
-triazino[3,2-alizokinolin helyett 2-(3-dimetilamino-
propil)-imino-3-metil-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-a)
izokinolinbdl indulunk ki. Kitermelés: 69%. Op.: 136-
137 °C.
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6. példa
2-(3-dimetilaminopropil)-amino-3-fenil-asz-triazino
[3,2-a)izokinolinium etdnszulfon4t elGallitasa

A 3. példa szerinti médon jirunk el azzal a killonb-
séggel, hogy 2-(3-dimetilaminopropil)-imino-3-fe-
nil--2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-alizokinolinbél indu-
lunk ki. Kitermelés: 75%. Op.: 194-195 *C.

7. példa
2-benzilamino-3-metil-asz-triazino[3,2-a)izokinoli-
nium etdnszulfonit elGallitisa

2-benzil-imino-3-metil-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-
-alizokinolinb6l kiindulva a 3. példa szerinti médon
jérunk el. Kitermelés: 85%. Op.: 145-146 *C.

8. példa
2-benzilamino-3-fenil-asz-triazino[3,2-a)izokinoli-
nium et4nszulfonit el64llitdsa

2-benzil-imino-3-fenil-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-
-aJizokinolinbd! kiindulva a 3. példa szerinti médon
jérunk el. Kitermelés: 82%, op.: 123-124 °C.

9. példa
3-metil-2(1H)-oxo-asz-triazino[3,2-alizokinolin-5-
-ium-etdnszulfonit el64llitdssa

8.2 g (0,04 m6l) 3-metil-asz-triazino[3,2-a)izokino-
lin-2(SH)-ont 50 ml acetonitrilben 4,4 g (0,04 mdl)
etdnszulfonsavval reagéltatunk, a keletkez6 kristdlyos
anyag kivaldsat éter hozziadésdval segitjik el6. 11,6 g
(90%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 131-132 °C.
A kiindul4si anyag el64llitdsa;

3-metil-asz-triazino[3,2-a}izokinolin-2(SH)-on el6-
allitdsa

15,0 g (0,094 m6l) 1-amino-izokarbostiril-imint 100
ml metanolban szobah6mérsékleten 12,4 ml (0,11 mél)
pirosz6l6savas etilészterrel reagdltatunk, A kivalt csa-
padékot az elegy jeges hiitése utdn leszirjiik, hideg
acetonitrillel mossuk. 8,8 g (44%) cimvegyiileget ka-
punk. Op.: 206-208 *C.

10. pléda
2-metoxi-3-metil-asz-triazino[3,2-a}izokinolinium he-
xafluorfoszfat elGallitdsa

0,21 g (0,001 m6l) 3-metil-asz-triazino[3,2-alizoki-
nolin-2(5H)-ont 5 ml vizmentes diklérmetdnban 0,21 g
trimetil-oxonium-hexafluorofoszfattal szobahémérsék-
leten kevertetiink, mig oldat keletkezik. Egy éjjelen 4t
wriénG kevertetés utdn a kivilt kristilyos anyagot le-
sz(irjiik. 0,35 g (94%) cimvegyiiletet kapunk, Op.: 190~
191 °C.

11. példa
3-fenil-asz-triazino[3,2-a)izokinolin-2(SH)-on el64lli-
tisa

9.0 g (0,057 mél) 2-amino-izokarbostiril-imint 80 m1
metanolban szobah6mérsékleten 12,1 g (0,068 mol) fe-
nilglioxilsavas etilészterrel kevertetiink és jegesviz hd-
tés utén a kivalt csapadékot szdrjiik. 11,2 g (72%) cim-
vegyiiletet kapunk. Op.: 240-241 °C.

12. példa
2,3-difenil-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium tetrafluo-
robordt el6dllitdsa

0.4 g (0,0012 md1) 1,2-diamino-izokinolinium tozil4-
tot €s 0,27 (0,0013 mél) benzilt 5 ml tbmény kénsavban
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3 6rédn 4t reagdltatunk. Az elegyet jégre tntjiik, majd
fluorobérsavat adunk hozza. A kivalt csapadékot sz(r-
jik. Kitermelés: 0,36 g (72%). Op.: 266-267 °C.

13. példa :
2,3-dimetil-asz-triazino[3,2-a}izokinolinium perklorat
elGillitisa

7,7 g (0,048 m6l) 2-amino-izokarbostiril-imint 190 ml
diklérmet4nban feloldunk, erSs hdtés kizben 537 ml
(0,0623 mo6l) diacetilt adagolunk hozz4, majd a kivalt
csapadékot szfrjiik. Acetonitriles szuszpenziéban 7 ml
70%-os perklérsavval reagéltatjuk, s éterrel kicsapjuk.
9,18 g (61%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 211-212 °C.

14. példa
2,3-dimetil-asz-triazino[3,2-a}izokinolinium hidrogén-
szulfat elGallitasa

9.5 g (0,033 mdl) 2,3-dimetil-asz-triazino[3,2-a]izo-
kinolinium perkloritb6!l acetonitrilben 26 g tetrabutil-
-ammo6nium-hidroszulfittal szobahémérsékleten hajt-
juk végre az anioncserét. 9,1 g (96,5%) cimvegyiiletet
“.apunk. Op.: 190 °C (boml4s kdzben).
A fentivel anal6g médon kapjuk:
3-fenil-asz-triazino[3,2-a}izokinolinium bromid. Kiter-
melés: 66%, op.: 235 °C.

15. példa
2-hidroxi-3-(p-kl6rfenil)-1,2-dihidro-asz-triazino[3,2-
-alizokinolinium etdnszulfonit elG4llitdsa

11,6 g (0,0374 mo6l) 2-hidroxi-3-(p-kiérfenil)-2,5-di-
hidro-asz-triazino{3,2-aJizokinolint az 1. példdban leirt
médon alakitunk etdnszulfonit s6javd. Kitermelés:
90%, op.: 129-130 °C.
A kiindulasi anyag el6illitdsa is az 1. példiban leirt
médon torténik 2-amino-izokarbostiril-iminb6l és p-
-klérfenil-glioxilsavbél. Kitermelés: 70%. Op.. 70—
71°C.

16. példa
2-hidroxi-1,2-dihidro-asz-triazino[3,2-a}izokinolinium
etdnszulfon4t elGallitdsa

42 g (0,021 mél) 2-hidroxi-2,5-dihidro-asz-triazi-
no(3,2-alizokinolinbél kiindulva az 1. példiban leirt
mddon eljarva kapunk 5,8 g (95%) cimvegyiiletet. Op.:
144-145 °C.

17. péida
2,4-dimetil-3(4H)-oxo0-asz-triazino[2,3-alkinolin-11-
-ium eténszulfonit elGallitdsa

10 g (0,03 m6l) 2,4-dimetil-3(4H)-oxo-asz-triazi-
no[2,3-aJkinolin-11-ium perklordtot 20 ml acetonitril-
ben 16 g tetrabutil-amménium-etdnszulfondt etilacet4-
tos oldatdval reagiltatjuk. A termék fehér kristalyok
alakjaban valik ki. 7,2 g (71%) cimvegyiiletet kapunk.
Op.: 156-157 °C.

A kiindulisi vegyiilet elGallitdsa;

8,7 (0,041 m6l) 2-metil-asz-triazino-[2,3-a]kinolin-
-3(11H)-on acetonitriles szuszpenzijidhoz 30 ml di-
metilszulfétot és 0,4 g (0,1 m6l) poritott nétrium-hid-
roxidot adva, az elegyet 5 6rdn & forraljuk, az
olddszert bepérolva vizzel higitjuk és 9 ml 70%-os
perkliérsavval reagéltatjuk. A termék fehér kirstdlyok-
ban vélikki. 10,2 g (76%) 2,4-dimetil-3(4H)-oxo0-asz-
-triazino[2,3-aJkinolin-11-ium perklordtot kapunk. Op.:
190-192 °C.
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18. példa
2-fenil-4-metil-3(4H)-oxo-asz-triazino{2,3-a}kinolin-
-11-ium etdnszulfonit elGéllitisa

2-fenil-asz-triazino[2,3-aJkinolin-3(11H)-on-bél ki-
indulva a 17. példa szerinti mé6don jérunk el és 83%-os
termeléssel kapjuk a cimvegyiiletet. (Op.: 204-205 °C),
ill. 72%-os termeléssel annak kiinduldsi vegyiiletét: 2-
-fenil4-metil-3(4H)-oxo-asz-triazino[2,3-a)kinolin-
-11-ium fluoroborétot. (Op.: 298-299 °C.)

19. példa
Asz-triazino[2,3-a]kinolinium etanszulfonat el6allitisa
5,6 g (0,027 mol) asz-triazino[2,3-aJkinolint acetonit-
rilben 2,23 ml etdnszulfonsavval reagaltatjuk, a kapott
sdrga oldatbdl éterrel kicsapjuk a terméket. 7,6 g (95%)
cimvegyiiletet kapunk. Op.: 135-136 °C.
A kiindulasi vegyiilet elGallitdsa: :
54 (0,034 mdl) 1-amino-karbostiril-imint 6,3 ml
(0,037 mél) 30%-os glioxdllal kevertetjitkk. Az oldat-
bél a termék fehér kristilyos formédban vélik ki. 5,6 g

(81%) asz-triazino[2,3-alkinolint kapunk. Op.: 113-
114 °C.

20. példa

2-metil-asz-triazino[2,3-alkinolinium  etdnszulfonat
el6illitasa

6.5 g (0,0306 mol) 2-metil-3-hidroxi-3,11-dihidro-
-asz-triazino[2,3-aJkinolint acetonitrilben 2,51 ml etén-
szulfonsavval reagaltatjuk, a kapott oldatbdl éter hozz4-
addsa, majd jegesviz hités utdn kristdlyok valnak ki.
5 g (54%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 145-146 °C.

A kiindulasi vegyiilet elGallitasa:

8 g (0,05 mdl) 1-amino-karbostiril-imint acetonitril-
ben 9,4 ml (0,058 m6l) metilglioxal 40%-os vizes oldat-
tal elegyitiink. A keletkez oldatbdl fehér kristdlyos ter-
mék vilik ki, amelyet jegesviz h(ités utin szdriink. 6,5 g
(61%) 2-metil-3-hidroxi-3,11-dihidro-asz-triazino[2,3-
-aJkinolint kapunk. Op.: 152153 “C (bomlas kbzben).

21. példa
2-metil-3(4H)-ox0-asz-triazino[2,3-a]kinolin-11-ium
etanszulfonat el6illitasa

1,05 g (0,005 mdl) 2-metil-asz-triazino[2,3-alkino-
lin-3(11H)-onhoz 5 ml acetonitrilben oldva 0,5 ml etan-
szulfonsavat adagolunk. A keletkez6 oldatbél fehér
kristdlyok formdjdban vdlik ki a termék. 14 g (86%)
cimvegyiiletet kapunk. Op.: 171-172 °C.

A kiindulisi anyag el6allitdsa:

3,18 g (0,002 mdl) 1-amino- karboslml-unint 20 ml
acetonitrilben oldunk, 2,6 ml (0,0024 mél) piro-
sz0l0sav-etilésztert csepegtetiink hozza keverés kdzben,
Sdrd csapadék valik ki. Fél 6ra milva jegesviz hitést
kovetben szirjikk. 2,22 g (53%) 2-metil-asz-triazi-
no[2,3-alkinolin-3(11H)-ont kapunk, Op.: 242-244 °C,

22, példa
17. példakiindulasi anyaganak elGéllitisa mas eljarassal
2,4-dimetil-3(4H)-ox0-asz-triazino[2,3-aJkinolin-
-11-ium jodid el64llitdsa

0,21 g (0,001 m6l) 2-metil-asz-triazino[2,3-aJkino-
lin-3(11H)-ont 6 ml acetonitrilben oldunk 0,2 g (0,005
mol) poritott natrium-hidroxidot, majd 1,0 ml metiljodi-
dot adunk az elegyhez, majd 1 6rét forralva sarga oldatot
kapunk. 3 6rés forralds utdn a termék kristdlyai kivalnak
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arendszerb6l. 0,3 g (86%) cimvegyiiletet kapunk. Op.:
248-249 *C.

23. példa
2-fenil-asz-triazino[2,3-aJkinolinium perklorét el6alli-
tdsa

2,0 g (0,00126 m61) 1-amino-karbostiril-imint 50 ml
acetonitrilben oldunk keverés kdzben beadagolunk
1,9 g (0,00126 mél) fenilglioxal-monohidratot. A csa-
padék kivaldsa utdn 20 percet kevertetjiik, majd 1 ml
70%-os perklérsavat adunk hozza. A csapadék felold6-
dik, majd éter hozzdadaséra a termék kivalik. 2,5 g
(57%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 247-248 °C.

. 24. példa
2-metil-3-(2-hidroxi-etilamino)-asz-triazino[2,3-a]ki-
nolinium etinszulfonat elGallitasa

6,5 g (0,0025 mél) 2-metil-3-(2-hidroxi-etil-imino)-
-asz-triazino[2,3-alkinolint 50 ml acetonitrilben szusz-
pendilunk, 2,1 ml etdnszulfonsavat adagolunk hozzi.
Révid id6 miilva fehér kristilyok formajaban valik ki a
termék. 7,2 g (79%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 184—
185 °C.

A kiinduldsi anyag elGallitdsa:

10 g (0,0028 mol) 2-metil-3-(2-hidroxi-etilamino)-
-asz-triazino[2,3-ajkinolinium perklorat 20 ml etanolos
szuszpenzidjihoz 10 ml 20%-os nétriumhidroxid olda-
tot adunk. Ekkor sirga kristalyok vélnak ki, amelyeket
leszdriink és dimetil-formamidbdl Atkristdlyositunk.
6,9 g (96%) 2-metil-3-(2-hidroxi-etil-imino)-asz-triazi-
no(2,3-alkinolint kapunk. Op.: 211-212 °C.

25.példa
3-(2-hidroxi-etil-amino)-2-fenil-asz-triazino[2,3-a]ki-
nolinium etdnszulfondt elGéllitdsa

7,0 g (0,0022 mél) 3-(2-hidroxi-etil-imino)-2-fenil-
-3,11-dihidro-asz-triazino[2,3-aJkinolint acetonitrilben
1,8 ml etdnszulfonsavval elegyitiink. A keletkez6 oldat-
b6l a termék fehér kristalyok form4jahan valik ki. 7,8 g
(83%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 181-182 °C.

A kiindul4si anyag elGallitasa:

10,4 g (0,0025 m4l) 3-(2-hidroxi-etil-amino)-2-fenil-
-asz-triazino[2,3-a]kinolinium perkloratot 40 ml etano-
los szuszpenzidjdhoz 10 ml 20%-os nétriumhidroxid
oldatot ' adunk. Az oldddast kovetden sarga kris-
talyokban valik ki a 3-(2-hidroxi-etil-imino)-2-fenil-
-asz-triazino[2,3-akinolin. Silya: 7,2 g (91%). Op.:
172-174 °C.

26. példa
3(4H)-oxo-asz-triazino[2,3-a]kinolin-11-ium etdnszul-
fonat elGallitisa

4,5 g (0,0023 mdl) asz-triazino[2,3-a]kinolin-
-3(11H)-on acetonitriles szuszpenzidjahoz 1,88 ml etan-
szulfonsavat csepegtetve oldat keletkezik, amelybdl fe-
hér kristdlyos termék vilik ki. Kitermelés: 6,7 g (95%)
op.: 180-181 °C.

Kiindulési anyag elGallitisa:

15,9 g (0,01 mdl) 1-amino-karbostirilt 100 ml aceto-
nitrilben oldva 12,4 g (0,012 mdl) glioxilsav etilésztert
csepegtetiink hozz4, mikdzben fehér csapadék valik ki.
1 6rdn 4t tart6 jegesviz hiités utn a terméket szirjiik.
12,8 g (65%) asz-triazino-{2,3-alkinolin-3(11H)-on ke-
letkezik. Op.: 191-192 °C.

8-
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27. péida
2-fenil-3(4H)-oxo-asz-triazino[2,3-alkinolin-11-ium
etdnszulfonit elGallitdsa

9,5 g (0,035 mdl) 2-fenil-asz-triazino[2,3-aJkinolin-
-3(11H)-on 50 ml etanolos elegyéhez keverés kizben
2.9 mletinszulfonsavat adunk. A képz6d6 oldatbél éter-
rel csapjuk ki a terméket. 11,2 g (84%) cimvegyiiletet
kapunk. Op.: 145-146 °C.

A kiinduldsi vegyiilet el64llitisa:

9,0 g (0,00057 m6l) 1-amino-karbostiril-imint 80 ml
acetonitrilben szuszpendalunk. Keverés kbzben 12,1 g
(0,00581 m6!) fenil-glioxilsav-etilésztert csepegtetiink
hozz4, dtmeneti old6d4s utdn csapadék kivalds indul
meg. Jegesviz hiités utdn fél 6ra milva szdrjiik. 9,6 g
(60%) 2-fenil-asz-triazino[2,3-a)kinolin-3-(11H)-ont
kapunk. Op.: 232-233 °C.

28. példa
2,3-dimetil-asz-triazino[2,3-aJkinolinium hidroszulfat
eléallitisa

5,0 g (0,0061 mél) 2,3-dimetil-asz-triazino[2,3-a]ki-
nolinium perklordt acetonitriles oldatat 13,7 g (0,04
mol) tetrabutil-hidrogénszulfat 40 ml acetonitriles olda-
tival Bsszetntve sdrga csapadék képzGdik. Misfél oris
kevertetés utdn a terméket szdrjiik. 3,0 g (60%) cimve-
gyiiletet kapunk. Op.: 166-167 °C.

29. példa
2,3-dimetil-asz-triazino[2,3-a]kinolinium perklorat el6-
allitisa

10,0 g (0,0628 mdl) 1-amino-karbostiril-imin aceto-
nitriles oldatdhoz keverés kdzben 7 ml (0,0806 m6l)
diacetilt adagolunk.

Sérgasfehér csapadék valik ki. Fél 6rinyi kevertetés
utdn 8 ml 70%-o0s perklérsavat adunk hozz4, majd a
terméket éterrel kicsapjuk. 11,1 g (57%) cimvegyiiletet
kapunk. Op.: 210-211 °C,

A kiindulisi vegyiilet el64llitdsa:

1,0 g (0,0029 mél) 1,2-diamino-kinolinium tozil4tot
S ml 5%-os nétrium-hidroxiddal elegyitve dtmenctileg
oldat képz6dik, amelyb6l a kristilyos termék valik ki.
0,4 g (85%) 1-amino-karbostiril-imint kapunk. Op.: 78—
79 °C.

30. példa

3-morfolino-asz-triazino[2,3-aJkinolinium  perklorit

elGallitasa

3.3 g (0,01 mél) 3-metiltio-asz-triazino{2,3-alkinoli-

nium perklordthoz acetonitrilben szuszpendalva 1,8 ml

morfolint csepegtetiink, majd a képz6d6 oldatot 1 6ran

atkevertetjiik. Az id6ktzben kivalt kristilyokat szdrjiik.

2.8 g (79%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 207-208 °C.

A kiinduldsi anyag el6éllitdsa:

a) 10,0 g (0,05 mél) asz-triazino[2,3-aJkinolin-
-3(11H)-on piridines szuszpenzidjihoz 14 g fosz-
forpentaszulfidot adunk, 60 ‘C-on 1 6ran 4t ke-
vertetjilk, majd az elegyet vizre Ontjikk. A kivalt
csapadékot szirjiik. 8,3 g (78%) asz-triazino[2,3-
-aJkinolin-3(11H)-tiont kapunk. Op.: 261-262 °C.
75 g (0,035 mél) asz-triazino[2,3-a}kino-
lin--3(11H)-tiont 70 ml acetonitrilben szuszpenda-

. lunk, 7 ml dimetilszulfatot csepegtetiink hozz4, az
elegyet 12 6ran 4t forraljuk, majd bepéroljuk.
A maradékot 40 ml vizben feloldva 7,5 ml 70%-
os perklérsavval reagéltatjuk. A kapott 3-metiltio-

b)
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-asz-triazino[2,3-aJkinolinium perklorit 109 g
(95%). Op.: 244-245 °C.

31. példa
3-morfolino-asz-triazino[2,3-alkinolinium etdnszulfo-
nét el64llitisa

1,7 g (0,05 mol) 3-morfolino-asz-triazino[2,3-aJkino-
linium perkloritot acetonitrilben elkeveriink, majd 2 g
tetrabutil-ammaénium-etdnszulfondt etilacetitos oldatit
adjuk hozzA. A keletkez6 oldatbdl résvidesen kristalyok
vélnak ki. 1,4 g (75%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 191-
193 °C.

32.példa
3-(2-hidroxi-etilamino)-asz-triazino[2,3-a]kinolinium
etinszulfonit el64llitisa

5,7 (0,024 mél) 3-(2-hidroxietil)-imino-3,11-dihid-
ro-asz-triazino{2,3-a] kinolin acetonitriles szuszpenzié-
jahoz 2,0 ml etanszulfonsavat csepegtetiink, majd az
elegybd! fehér kristdlyos anyag valik ki. 7,2 g (86%)
cimvegyiiletet kapunk. Op.: 155-156 °C.

A kiindulasi anyag elGallitdsa:

a) 9.8 g (0,03 m6l) 3-metiltio-asz-triazino[2,3-a]ki-
nolinium perklordtot acetonitrilben szuszpendélunk,
majd 3,6 ml etanolamint csepegtetiink hozz4. A kapott
oldatbél révid id6 miilva kristdlyok vélnak ki. 1 6ra
keverés utin etil-acetdtot adunk az elegyhez, majd szir-
jik. 8,8 g (83%) 3-(2-hidroxietil-amino)-asz-triazi-
no[2,3-aJkinolinium perklordtot kapunk. Op.: 173-
174 °C.

b) 8,6 g (0,025 mé6l) a) alatti intermediert etanolban
elkeveriink, majd 20 ml 10%-os natrium-hidroxid olda-
tot adunk hozz4. Sarga kristalyos termék valik ki. 5,7 g
(95%) 3-(2-hidroxietil)-imino-3,11-dihidro-asz-triazi-
nof2,3-aJkinolint kapunk. Op.: 115-116 *C.

33. példa
3-amino-asz-triazino[2,3-aJkinolinium  etAnszulfonat
eléallitasa

1 g (0,005 mél) 3-imino-3,11-dihidro-asz-triazi-
no(2,3-alkinolint 10 ml acetonitrilben elkeveriink,
0,8 ml etdnszulfonsavat csepegtetiink hozz4, a kapott
oldatbdl etilacetittal valasztjuk le a terméket. 1,2 g
(82%) cimvegyiiletet kapunk. Op.: 249-250 °C.
A kiinduldsi anyag el6dllitasa:
a) 3,3 g (0,01 mél) 3-metiltio-asz-triazino[2,3-a]ki-
nolinium perklordtot acetonitrilben 1 ml koncent-
rilt amménium-hidroxiddal elegyitiink, a kapott
oldatot 1 6rdn 4t szobah6mérsékleten kevertetjiik,
mikozben a termék kivilik. 2.4 g (81%) 3-amino-
-asz-triazino[2,3-aJkinolinium perkloratot kapunk.
Op.: 257-258 °C.
1,5 g (0,005 mol) a) alatt elallitott perklorat-s6t
20 ml etanolban oldva 20 ml 10%-os nétrium-
-hidroxid oldattal elegyitiink. A kapott kristilyos
terméket szdrjiik. 0,8 g (81%) 3-imino-3,11-dihid-
ro-asz-triazino[2,3-aJkinolint kapunk. Op.: 106—
107 °C.

b)

34. példa
2-morfolino-3-metil-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium
etanszulfonat elGdllitasa
2-morfolino-3-metil-asz-triazino[3,2-a]izokinolini-
um perkloratbél a 2. példa szerinti moédon 75%-os ter-
meléssel allitjuk el§ a cimvegyiiletet. Op.: 156-157 °C.

9
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35. példa 43, példa
2-morfolino-3-fenil-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium 2-metil-3-morfolino-asz-triazino[2,3-a]kinolinium
perklordt el64llitasa perklorét eldéllitdsa
2-metoxi-3-fenil-asz-triazino[3,2-a]izokinolinium 2-metil-3-metiltio-asz-triazino[2,3-aJkinolinium
perklordtb6! kiindulva 2c. példa szerinti médon 65%-0s 5  perklordtb6l kiindulva a 30. példa szerinti médon eljarva
termeléssel dllitjuk el6 a cimvegyiiletet. Op.: 277- 91%-o0s termeléssel dllitjuk el a cimvegyiiletet. Op.:
278 °C. 238-239 °C.
36. példa 44, példa
2-(2-hidroxi-etilamino)-3-metil-asz-triazino[3,2-a}izo- 10 2-fenil-3-morfolino-asz-triazino[2,3-a]kinolinium
kinolinium et4nszulfon4t elG4llitisa perklorét el6allitdsa
3-metil-2-(2-hidroxi-etil)imino-2,5-dihidro-asz-tria- 2-fenil-3-metiltio-asz-triazino[2, 3-a]k1nohmum
zino[3,2-a)izokinolinbél kiindulva a 3. példa szerinti perkloratb6l kiindulva a 30. példa szerinti médon eljarva
médon eljirva 80%-os termeléssel éllnjuk el6 acimve- 84%-o0s termeléssel 4llitjuk el6 a cimvegyiiletet. Op.:
gyiiletet. Op.: 179-180 *C. 15 285-286 °C.
37. példa 45. péida
2-(2-hidroxi-etilamino)-3-fenil-asz-triazino[3,2-a)izo- 2-metil-3-(3-dimetilamino-propilamino)-asz-triazino
kinolinium et4nszulfonat el64llitasa [2,3-aJkinolinium perklorat el64llitisa
2-(2-hidroxietil)-imino-3-fenil-2,5-dihidro-asz-tria- 20 2-metil-3-(3-dimetilamino-propil)imino-asz-triazino
zino[3,2-a]izokinolinb6l kiindulva a 3. példa szerinti [2,3-a]kinolinbdl kiindulva a 6. példa szerinti médon
mdédon eljirva 76%-os termeléssel Allitjuk el6 a cimve- eljarva 87%-os termeléssel Allitjuk el a cimvegyiiletet.
gyiiletet. Op.: 214-215 °C. Op.: 183-184 °C.
38. példa , 25 46.példa
2-amino-3-metil-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium etdn- 2-fenil-3-(3-dimetilamino-propilamino)-asz-triazino
szulfonit el@4llitisa [2,3-a}kinolinium perklorat elGillitisa
2-imino-3-metil-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2-alizo- 2-fenil-3-(3-dimetilamino-propil)imino-asz-triazi-
kinolinb6l kiindulva a 4. példa szerinti médon eljirva no(2,3-ajkinolinb6l kiindulva a 6. példa szerinti médon
82%-o0s termeléssel Allitjuk el6 a cimvegyiiletet. Op.: 30 eljirva 82%-os termeléssel allitjuk el6 a cimvegyiiletet.
222-223 °C. Op.: 172-173 °C.
39. példa 47. péida
2-amino-3-fenil-asz-triazino[3,2-a}izokinolinium etdn- 2-metil-3-benzilamino-asz-triazino[2,3-alkinolinium
szulfonit elG4llitdsa 35 perklorit elGallitisa
2-imino-3-fenil-2,5-dihidro-asz-triazino(3,2-a)izo- 2-metil-3-benzil-imino-asz-triazino{2,3-alkinolinb6l
kinolinb6l kiindulva a 3. példa szerinti médon eljarva kiindulva a 3. példa szerinti médon eljarva édllitjuk ¢l6
87%-o0s termeléssel 4llitjuk els a cimvegyiiletet. Op.: 79%-os termeléssel a cimvegyiiletet. Op.: 241-242 °C.
214-215°C.
40 48. példa
2-fenil-3-benzilamino-asz-triazino[2,3-a)kinolinbél ki-
40. példa indulva a 3. példa szerinti médon eljarva Allitjuk el
2-benzilamino-3-metil-asz-triazino[3,2-a]izokinoli- 84%-o0s termeléssel a cimvegyiiletet. Op.: 179-180 °C.
nium etdnszulfonit el&dllitisa
2-benzilimino-3-metil-2,5-dihidro-asz-triazino[3,2- 45 49. példa
-alizokinolinbél kiindulva a 3. példa szerinti médon 3-amino-2-metil-asz-triazino[2,3-aJkinolinium perklo-
eljirva 90%-os termeléssel dllitjuk el6 a cimvegyiiletet. - rt elGallitdsa
Op.: 145-146 °C. 3-imino-2-metil-3,5-dihidro-asz-triazino{2,3-a)ki-
’ nolinbél kiindulva a 4. példa szerinti médon eljirva
50 Allitjuk el6 82%-os termeléssel a cimvegyiiletet.
41. példa
2-metil-3-metiltio-asz-triazino[2,3-a]kinolinium per- 50. péida
klorit elGallitisa 3-amino-2-fenil-asz-triazino[2,3-aJkinolininm perklo-
2-metil-asz-triazino[2,3-aJkinolin-3(11H)-tionbél rat elGallitisa
kiindulva a 30. b) példa szerinti médon eljdrva 94%-os 55  3-imino-2-fenil-3,5-dihidro-asz-triazino[2,3-a]ki-
termeléssel 4llitjuk el6 a cimvegyiiletet. Op.: 219- nolinbdl kiindulva a 4. példa szerinti médon eljirva
220°C. allitjuk el6 92%-os termeléssel a cimvegyiiletet.
51. péida
42, példa 60 2-metoxi-asz-triazino[3,2-a)izokinolinium  perklorét
2-fenil-3-metiltio-asz-triazino[2,3-a)kinolinium  per- elGallitasa
klordt elGallitdsa 19,7 g (0,1 mo6l) asz-triazino[3,2-alizokinolin-2(5H)-
2-fenil-asz-triazino[2,3-alkinolin-3(11H)-tionbdl ki- -on 150 ml dimetilszulf4tos szuszpenzidjat 120-130 *C-
indulva a 30. b) példa szerinti m6don 4llitjuk el6 90%-os on 4 6ran 4t kevertetjiik, majd a dimetilszulfatot ledesz-
termeléssel a cimvegyiiletet. Op.: 251-252 °C. 65 tilldljuk. A maradékot vizzel elkeverjiik &s 20 ml 70%-

10
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os perkl6rsavat adunk hozz4. A kivalt kristdlyokat szr-
jik. 26,4 g (89%) cimvegyliletet kapunk. Op.: 198
199 °C.

52. példa
2-Metil-asz-triazino[2,3-a]kinolin-3(11)-tion
42 g (0,02 mol) 2-metil-asz-triazino[2,3-aJkinolin-

-3(11)on 40 ml piridines oldatdhoz 5,6 g foszfor-penta-

szulfidot adva, majd a reakciéelegyet fél 6rdn 4t szoba-

héfokon kevertetve barna oldat képz6dik. Az elegyet

Otsz6rds mennyiségd jeges vizre Ontve sirga csapadék

vélik ki, melyet leszfirve és dimetil-formamidb6l 4tkris-

tilyositva 3,4 g (75%) vorsesbarna kristlyt kapunk.

Op.: 242-247 °C.

Analizis: szdmitott: N: 18,49%, taldlt: N: 18,23%

NMR (60 MHz): 8,8 (d, 1H, H-10), 8,15 (d, 1H, H-5),
8,1-7,6 (m, 3H, H-7,8,9),7.45 (d, 1H, H-6),2,8 (s,
3H, H-CH,).

53. példa
2-Fenil-asz-triazino[2,3-a]kinolin-3(11H)-tion

6,3 g (0,012 mél) 2-fenil-asz-triazino[2,3-aJkinolin-
-3(11H)-on 100 ml piridines oldatihoz 6,53 g foszfor-
-pentaszulfidot adva, a reakcidelegyet 100 *C-on 2 6rén
4t kevertetve bama oldat képz6dik. Az elegyet lehdités
utdn 500 ml jeges vizre bntve sirgdsbarna csapadék
vélik ki, amelyet leszdrve és dimetil-formamidbél 4t-
kristdlyositva 6,0 g (90%) tisztitott terméket nyeriink.
Op.: 262-263 *C.
Analizis: szidmitott: N: 14,52%, talalt: N: 14,71%
NMR (60 MHz): 8,65 (m, 1H, H-10), 8,05 (d, 1H, H-5),

7.5 (d, 1H, H-6), 8,1-7,3 (m, 3H, H-7.8,9) ppm.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljérés (T) dltlinos képletd kondenz4lt kinolinium- és
izokinolinium-szirmazékok el64llitdsdra
(mely képletben

R, jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkil-
vagy fenil-csoport;

Z jelentése (a) vagy (b) képletd csoport;

amennyiben Z jelentése (a) képletd csoport, igy R, és

R, egyiitt kémiai kotést képeznek és

R; jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkil-,
1-4 szénatomos alkoxi, 1-4 szénatomos alkiltio-
vagy fenilcsoport; vagy -NR;R, csoport, ahol

R, és R, azonos vagy kiilonbdz6 lehet és jelentésiik

hidrogénatom, hidroxi-(1-4 szénatomos alkil)-, di-(1-4

szénatomos alkil)-amino-(1-4 szénatomos alkil)- vagy

fenil-(1-4 szénatomos alkil)-csoport vagy R; és Rg a

szomszédos nitrogénatommal egyiitt, amelyhez kapcso-

16dnak, morfolinocsoportot alkotnak; illetve amennyi-

ben Z jelentése (b) képletd csoport, Ggy

R; és R; egyiltt oxo- (=0) csoportot képeznek, és

R, jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport; vagy

R, és R; egyiitt kémiai kistést képeznek, és

R; jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, 14 szénatomos alkiltio-csoport vagy
-NR,R, csoport, ahol

R, és Rg azonos vagy kiilonbdz6 lehet és jelentésiik
hidrogénatom, hidroxi(1-4 szénatomos alkil)-, di-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-(1-4 szénatomos
alkil)- vagy fenil-(1-4 szénatomos alkil)-csoport;
vagy R, és Ry a szomszédos nitrogénatommal
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egyiitt, amelyhez kapcsolédnak, morfolinocsopor-
tot alkot €s
A" jelentése szervetlen vagy szerves anion,
oly médon, hogy
a) (Ia) képleud heteroaromis vegyiiletek elGallitdsa
esetén (mely képletben R, jelentése hidrogén-
atom, 1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénatmos alko-
xi, 1-4 szénatomos alkil-tio- vagy fenilcsoport,
Re, Z és A jelentése a fent megadott)
a,) valamely () 4ltalinos képletd N-amino-ve-
gytlletet (mely képletben Z jelentése a fent
megadott) valamely (III) 4ltaldnos képletd di-
ketonnal reagiltatunk (mely képletben Rs és
R, jelentése egymdst6l fiiggetlentil hidrogén-
atom, 1-4 szénatomos alkil-, fenil vagy he-
lyettesitett  fenilcsoport), a kapott (IV)
altaldnos képletd vegyiiletet (mely képletben
R, jelentése hidroxilcsoport és Z, R, és R, je-
lentése a fent megadott),
ay,) valamely (VIIO) 4&ltaldnos képletd erGs
savval (mely képletben A~ jelentése erGs
szervetlen vagy szerves sav anionja) rea-
giltatunk; vagy

a;;) valamely (VIII) 4lialinos képletd gyenge
savval (mely képletben A- jelentése gyen-
ge szervetlen vagy szerves sav anionja)
reagiltatjuk, és a kapott (VII) 4ltaldnos
képletd hidroxi-szdrmazékot (mely képlet-
ben R,, Ry, A és Z jelentése a fent meg-
adott) vizelvoné szerrel reagiltatjuk; vagy

a,) valamely (II) 4ltalinos képletd N-amino-ve-
gyiiletet (mely képletben Z jelentése a fent
megadott) valamely (IIT) 4ltaldnos képletd di-
ketonnal reagéltatunk (mely képletben R, je-
lentése a fent megadott és R 1-4 szénatomos
alkoxicsoportot képvisel), a kapott (V) 4ltald-
nos képletd oxovegyiiletet foszfor-pentaszul-
fiddal reagéltatjuk, majd a kapott (X) 4ltaldnos
képletd tionszdrmazékot (mely képletben R, és
Z jelentése a fent megadott (1-4 szénatomos
alkil- vagy dialkilszulféttal, majd ezt kbvet6en
egy (VIII) 4lialanos képletd savval reagéltat-
juk (ahol A- jelentése szervetlen vagy szerves
anion); vagy

b) (Ib) 4ltaldnos képletd heteroaromds vegyiiletek
el6allitdsa esetén (mely képletben Ry, Ry, Ry, Z €5

A- jelentése a fent megadott),

b,) valamely (II) &ltaldnos képleti vegyiiletet
(ahol Z jelentése a fent megadott) egy (III)
dltaldnos képletd diketonnal reagéltatunk
(mely képletben Ry jelentése a fent megadott
és Ry 1-4 szénatomos alkoxicsoportot képvi-
sel), a kapott (V) dltaldnos képletd vegyiiletet
(mely képletben R, és Z jelentése a fent meg-
adott) valamely (VIII) 4ltalinos képletd savval
(mely képletben A- jelentése szervetlen vagy
szerves anion) savaddiciés sév4 alakitunk,
amit ezt k6vetden alkilez6szerrel reagdltatunk
semleges vagy gyengén savanyd kozegben,
majd a kapott (VI) 4dltakinos képletd vegyiile-
tet (mely képletben Alk. jelentése 1-4 szénato-
mos alkilcsoport és Ry, Z és A- jelentése a fent
megadott) egy (IX) dltalinos képletd aminnal
reagiltatjuk (mely képletben R; €s Ry jelentése
a fent megadott); vagy
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b;) valamely a,) eljardsviltozat szerint eldéllitott,
R; helyén 14 szénatomos alkiltiocsoportot
tartalmazé (Ia) 4ltaldnos képletd vegyiiletet
egy (IX) altalanos képletd aminnal reagilta-
tunk (mely képletben R, és Ry jelentése a fent
megadott; vagy

(Ic) altaldnos képletd nem-aromds vegyiiletek el6-

éllitisa esetén (mely képletben R,, Z és A~ jelen-

tésc a fent megadott & R, jelentése 1-4

szénatomos alkilcsoport), valamely (V) 4ltaldnos

képletd vegyiiletet (mely képletben R,, Z és A~
jelentése a fent megadott) bazikus kzegben vala-
mely alkilez6szerrel reagiltatunk;

majd kivént esetben az a)—c) eljardsok barmelyike sze-

rint elG4llitott () dltaldnos képletd vegyiiletben egy A-

aniont egy mésik A- anionra lecseréliink.

2. Az 1. igénypont szerinti b,) eljdrds,

azzal jellemezve, hogy

az (V) 4ltaldnos képletd vegyiilet savaddiciés s6janak

alkilezésénél alkilez&szerként dialkil-szulf4tot alkalma-

<)
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zunk, foloslegben, az oldészer szerepét is betoli6
mennyiségben,

3. Az 1. igénypont szerinti ¢) eljaras,
azzal jellemezve, hogy
az (V) 4ltalanos képletd vegyiilet alkilezését alkil-halo-
geniddel poléros oldészerben — el6nydsen acetonitrilben
- végezziik el.

4. Az 1. igénypont szerinti eljards,
azzal jellemezve, hogy
A helyén perklordt- vagy etinszulfonit-aniont tartal-
maz6 (VIII) dltaldnos képletd savat alkalmazunk.,

5. Eljards gy6gyaszati készitmények el&dllitdsdra,

* azzal jellemezve, hogy

valamely, az 1. igénypont szerinti eljardssal el64llitott
(T) dltalanos képletd vegyiiletet (mely képletben R,, R,,
Ri, Ry, Z és A” jelentése az 1. igénypontban megadott)
mint hat6anyagot inert szildrd vagy folyékony gyégya-
szati hordoz6anyagokkal és/vagy segédanyagokkal
Osszekeveriink és a keveréket galenikus formdra hoz-
zuk,
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