PATENTTIHAKEM US—PATENTANSOKAN
(A] TUVISTELMA — SAMMANDRAG

(11)(21) Patenttihakemus-Patentansékan 870629

C 07 D 471/04
(C 07 D 471/04, 209:00, 221:00)

(22) HakemispliiviE-Ansskningsdag 13.02.87

(51) xv.tk.‘/nnt.cl.‘//
SUOMI—FINLAND

(F1)
(23) AlkupdiviE-Lbpdag

Patentti- js rekisterihallitus
Pstent- och registerstyrelsen (41) Tullut julkiseksi-Blivit offentlig 15.08.87

(86) Kv, hakemus-Int.ansdkan

(30) Etuoikeus-Prioritet 14.02.86 FR 8602045
(71) Hakija/S®tkande: Sanofi, 40 Avenue George V, Paris, Ranska

(72) Keksijdt/Uppfinnare: 1. Gubin, Jean 2. Chatelain, Pierre 3. Des-
camps, Marcel 4. Nisato, Dino

(74) Asiamies/Ombud: Borenius
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(57) Tiivistelma
Keksintd kohdistuu menetelmiin ja védlituotteisiin uusien indolitsiinijohdan-

naisten valmistamiseksi, joilla johdannaisilla on yleinen kaava

missa

B tarkoittaa ~S5-, -SO- tai -50p-ryhmaa,

R tarkoittaa vetyd, suoraketjuista tai haaroittunutta alkyylia, korkeintaan 6
hiiliatomia sisdltdavéa sykloalkyylia, tai fenyyliryhmd&, joka on substi-
tuoitumaton tai substituoitunut yhdelld tai useammalla samanlaisella tai
erilaisella substituentilla, joka valitaan halogeeniatomien, alempien
alkyyliryhmien, alempien alkoksiryhmien ja nitroryhmien joukosta,

R} ja R, jotka ovat sama tai eri ryhmd, tarkoittavat toisistaan riippumatta
vetyd, metyylid tai etyyli&d, tai halogeenia,

A tarkoittaa 2...5 hiiliatomia késittdvdd suoraketjuista tai haaroittunutta
alkyleenia tai 2-~hydroksipropyleenia,

Rz tarkoittaa suoraketjuista tai haaroittunutta alkyylia tai radikaalia, jolla
on kaava: Alk-Rg, missd@ Alk tarkoittaa yksinkertaista sidosta tai suora-
ketjuista tai haaroittunutta, 1...5 hiiliatomia k&sittdvdd alkyleenia, ja
Ry tarkoittaa pyridyyli-, fenyyli-, 2,3-metyleenidioksifenyyli- tai 3,4-
metyleenidioksifenyylid tai fenyyliryhmdd, joka on substituoitunut yhdella
tai useammalla samanlaisella tal erilaisella substituentilla, jotka vali-
taan halogeeniatomien, alempien alkyyliryhmien tai alempien alkoksiryhmien
joukosta,
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Rq tarkoittaa vetysd tai alkyylia, tai

R3 ja Rg tarkoittavat yhdessd 3...6 hiiliatomia késittdvad alkyleeni- tai
alkenyleenia, joka on valinnaisesti substituoitunut fenyylilld, tai jonka
valinnaisesti katkaisee -0-, -NH-, -N= tai -N-Rg, missd Rg tarkoittaa

alempaa alkyylia tai fenyylia,

seka myos ndiden johdannaisten farmaseuttisesti hyvdksyttdvien suolojen val-
mistamiseksi.

N&itd Jjohdannaisia voidaan kdyttdéd syddnverisuonijidrjestelmdssa esiintyvien
tiettyjen patologisten oireyhtymien kdsittelyyn.

(57) sammandrag
Uppfinningen avser forfaranden och mellanprodukter fOr framstdllning av nya
indolizinderivat med den allmdnna formeln

, (1)

B betecknar en -S-, -SO- eller -SO-grupp,

R betecknar vite, en rak eller férgrenad alkyl, en cykloalkyl med hogst 6
kolatomer, eller en fenylgrupp, som &r osubstituerad eller substituerad
med en eller flere likadana eller olika substituenter, som ar valda bland
halogenatomer, lagre alkylgrupper, 13dgre alkoxigrupper och nitrogrupper

Ry och Ry, vilka dr samma eller olika grupper, betecknar oberoende av varandra
vite, en metyl eller etyl eller halogen,

A betecknar en rak eller fdrgrenad alkylen med 2...5 kolatomer eller en 2-
hydroxipropylen,

k3 betecknar en rak eller fdrgrenad alkyl eller en radikal med formeln Alk-Rs,
dir Alk betecknar en enkel bindning eller en rak eller forgrenad alkylen
med 1...5 kolatomer, och Rg betecknar en pyridyl, fenyl, 2,3-metylendioxi-
fenyl eller 3,4-metylendioxifenyl eller en fenylgrupp, som &r substituerad
med en eller flere likadana eller olika substituenter, som ar valda bland
halogenatomer, légre alkylgrupper eller lédgre alkoxigrupper,

P4 betecknar vite eller en alkyl, eller

R3 och R4 betecknar tillsammans en alkylen eller alkenylen med 3...6 kolatomer
vilken valbart #r substituerad med en fenyl, eller vilken valbart bryts av
-0-, -NH-, -N= eller -N-Rg, dar Rg betecknar en ldgre alkyl eller en
fenyl,

samt &ven for framstdllning av farmaceutiskt acceptabla salter av dessa

derivat.

Lessa derivat kan anvidndas for behandling av vissa patologiska syndrom i det

cardiovaskulédra systemet.
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