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Carbontyril~derivater og malte heraf med den almene for-

mel 1:

hvori RY er N, en alkyl-, alkenyl-, alkynyl- eller phenyl-
alkylgruppe; “2 £} u‘ ey ena asller forekellige og er hver
iser on eventuelt med OH- eller halogengruppor substitueret
alkylgruppe, eller en phenylalkylyruppe, der kan have 1 til
3 subntituenter valgt blandt en alkoxyyruppe 0g et halogen-
atom pA phenylringen, oller phenylalkylqruppen kan have en
alkylendioxygruppe aom gubetityenton pA phenylringen; yder-

b

ligere kan R™ oy M] wammen nwed det nabostillede nitrogen-



atom danne en eventuelt med alkyl- eller phenylalkylsubsti-
tueret 5- eller 6-leddet mattet, heterocyclisk ring; hvis
den heterocycliske ring er en piperazinylgruppe, kan pipe-
razinylringen have en alkyl- eller phenylalkylgruppe som
substituent i 4-stillingen, yderligere kan piperazinylgrup-
pen som substituent i 4-stillingen have en alkenyl-, alky-
nyl-, cycloalkyl-, cycloalkylalkyl-, alkanoyl-, alkanoyl-
alkyl-, alkoxycarbonyl-, alkoxycarbonylalkyl-, furoyl-, al-
kylsulfonyl-, subé;itueret alkyl-, phenoxyalkyl-, phenyl-
alkyl-, benzoyl-, phenylsulfonyl-, benzoylalkyl-, phenyl-
alkenylcarbonyl- eller en phenylalkanoylgruppe; carbon-
carbon-bindingen mellem carbostyril-skelettet 3- og 4-
stillinger er en enkelt- eller dobbeltbinding, fremstilles

ved omsatning af en forbindelse med den almene formel 2:

COOH

hvori Rl og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor, med en

forbindelse med den almene formel 3:

hvori R2 og R3 er som ovenfor defineret.
Forbindelserne 1l-a
! ' 4

0-C-N N-R
\/



665-82

1 4

hvor R™ og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor, og R

er en alkanoyl-, alkoxycarbonyl-, furoyl-, benzoyl- [der pa
phenylringen kan have 1 til 3 substituenter valgt blandt en
alkyl-, alkoxy=-, en halogen-, nitro-~ ogq cyanogruppe, eller
benzoylgruppen kan pd phenylringen have en alkylendioxygrup-
pe], phenylalkanoyl- [der p& phenylringen kan have 1 til 3
alkoxygrupper] eller en phenylalkanylcarbonylgruppe [der kan
have 1 til 3 substituenter p& phenylringen valgt blandt et
halogenatom og en alkoxygruppe], fremstilles ved oms&tning

af en forbindelse med den almene formel 4

O=C-N

NH
/

hvori Rl og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor, med en

forbindelse med den almene formel 5
R =X
hvor R4 er som ovenfor, og Xl er en hydroxylgruppe.

Forbindelser med formlen 1l-b




hvori Rl og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor; R5

er en alkyl-, alkoxycarbonylalkyl-, alkenyl-, alkynyl-,
cycloalkyl-, cycloalkylalkyl-, alkylsulfonyl-, phenoxy-
alkyl- [der p& phenylringen kan have 1 til 3 substituenter
valgt blandt et halogenatom, en alkoxy- og alkylgruppe,
eller phenoxyalkylgruppen kan have en alkylendioxygruppe
som substituent p& phenylringen], en substitueret alkyl-
gruppe [med ensubstituent valgt blandt en cyano-, benzoyl-
oxygruppe (med 1 til 3 alkoxygrupper pd phenylringen), en
hydroxy-, alkanoyloxy-, halogen- og carbamoylgruppe], en
alkanoylalkyl-, phenylalkyl- [der p& phenylringen kan have
1 til 3 substituenter valgt blandt en alkyl-, alkoxy-, halo-
gen-, nitro-, amino-, alkanoylamino- og en alkylthiogruppe,
eller phenylalkylgruppen kan pd phenylringen have en alky-
lendioxygruppe som substituent], phenylsulfonyl- [der pi&
phenylringen kan have 1 til 3 alkylgrupper som substitu-
enter] eller en benzoylalkylgruppe [der p& phenylringen
kan have 1 til 3 substituenter valgt blandt et halogenatom,
en hydroxy-, alkyl-, alkoxy- og alkanoylaminogruppe] frem-

stilles ved omsatning af en forbindelse med formlen 4:

VAN
0=C~-N NH
\_/

s\\ 4

/ib
‘ O
Rl
hvori Rl og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor, med en
forbindelse med formlen 6:

R°-X° 6

hvor R5 er som ovenfor; x2 er et halogenatom, en alkan-
sulfonyloxy-, arylsulfonyloxy- eller aralkylsulfonyloxy-

gruppe.

fortsettes
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Forbindelserne med formlen l-c

6

7N\
0=C-N  N-R

.

(

hvori Rl og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor; R6

er en alkyl-, alkoxycarbonylalkyl-, alkenyl-, alkynyl-,
cycloalkyl-, cycloalkylalkyl-, phenoxyalkyl- [der pa phen-
ylringen kan have 1 til 3 substituenter valgt blandt et
halogenatom, en alkoxy- og alkylgruppe, eller phenoxyal-
kylgruppen kan pa phenylringen have en alkyldioxygruppel,
substitueret alkyl-[der kan have en substituent valgt
blandt en cyano-, benzoyloxy- (med 1 til 3 alkoxygrupper
pd phenylringen), hydroxy-, alkanoyloxy-, halogen- og en
carbamoylgruppe] , alkanoylalkyl-, phenylalkyl- [der pa
phenylringen kan have 1 til 3 substituenter valgt blandt
en alkyl-, alkoxy-, halogen-, nitro-, amino-, alkanoyl-
amino- og alkylthiogruppe, eller phenylalkylgruppen kan pa
phenylringen have en alkylendioxygruppe] eller en benzoyl-
alkylgruppe [der pa phenylringen kan have 1 til 3 substi-
tuenter valgt blandt en halogen-, hydroxy-, alkyl-, alk-
oxy- og en alkanoylaminogruppe] fremstilles enten ved at
omsatte en forbindelse med formlen 8:

0=C‘N(CH2CH2X)2




hvori Rl og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor, X er en
hydroxygruppe, et halogenatom, en alkansulfonyloxy-, aryl-
sulfonyloxy- eller aralkylsulfonyloxygruppe, med en forbin-

delse med formlen 9:

6
NH2—R
hvori R6 er som ovenfor, eller ved omsatning af en forbin-

delse med formlen 1l1l:

11

NS
Ny
L
Rl
hvori Rl og carbon-carbon-bindingen er som ovenfor, med en

forbindelse med formlen 9:
6
hvori R6 er som ovenfor.
Carbostyril-derivaterne er lagemidler med myocardial kon-

traktionsforggende virkning, coronar-blodstrgmsforggende

virkning og hypotensiv virkning.
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