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Neue Carbostyrilderivate, ihre Herstellung und diese Verbindungen enthaltende Arznelmittel 

Aus der DE-A-2 453113 lst bekannt, dass S-(2-
Hydroxy-3-tert.-butytamino-propoxy)•3,4-dlhydro­
carbostyril antithrombotische Eigenschaften auf­
weist. Ferner werden in der DE-A-2 527 937 Hy­
droxycart>onylalkoxy-carbostyrlle und deren Ester 

· beschrleben, welche ebenfalls antithrombotische 
Eigenschaften aufweisen. 

.... 

Des weiteren werden in der Japanischen Offen­
legungsschrift 21 176178 vom 27. Februar 1978 be­
reits Carbostyrilderivate beschrieben, welche 
durch elne 3-(Athylthio)-propoxy-, 3-(Athylsul­
fonyl)-propoxy- oder 2-(n-Butyfthio)-ithoxygruppe 
substituiert sind, und ebenfalls antlthrombotische 
Eigenschaften aufweisen. 

Es wurde nun gefunden, dass die neuen Carbo­
styrilderivate der allgemeinen Formel 

Ra 

~O-O-SO..-R, (IJ, 

0 I Ra 

H 

neben einer zusitzlichen positlv inotropen Wir­
kung insbesondere antithrombotlsche bzw. uber­
legene antithrombotische Eigenschaften auf­
weisen. 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind 
somit die neuen Carbostyrilderlvate der obigen 
allgemeinen Formel I, die sie enthaltende Arz­
neimittel und Verfahren zu ihrer Herstellung. 

In der oblgen allgemelnen Formel I bedeutet 
W eine gegebenenfalls durch eiiie Methylgrup­

pe substituierte Vinylengruppe oder die Athylen­
gruppe, 

m die Zahl 0, 1 oder 2, 
D eine geradkettige oder verzweigte Alkylen­

gruppe mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei zwt­
schen dem Sauerstoffatom und der SO,..-Gruppe 
mindestens 2 Kohlenstoffatome liegen mussen, 
oder eine Xylylengruppe, 

R1 eine Cycloalkylgruppe mit 3 bis 6 Kohlen­
stoffatomen, elne Arylgruppe mlt 6 bis 10 Kohleh­
stoffatomen oder elne Aralkylgruppe mlt 7 bis 
11 Kohlenstoffatomen, wobel die oben aufgefuhr­
ten aromatischen Kerne durch eine Alkylgruppe 
mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, durch eine Hy­
droxy-, Methoxy-, Amino-, Acetylamino-, Nitro-, 
Carboxyl-, Cyclohexyl-, Phenylgruppe oder ein 
Halogeriatom monosubstituiert und zusitzllch die 
oben erwihnten monosubstltuierten Phenylgrup­
pen durch Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffato­
men und/oder Halogenatome mono- oder disub­
stltuiert sein k6nnen (wobel die Substituenten des 
Phenylkerns gleich oder verschieden sein kon­
nen), eine N-Methyl-cyclohexylamino-carbonyl­
methyl-, ~mlno-iminomethylen-, Pyridyl-, Pyridyl­
methyf-, Furfuryl-, Benzimidazolyl-, Benzthiazolyf.., 
Pyrimidyl-, Chinolyl-, Chlnazolin-4-onyl-, 4,5-Bis-

(p-chlorphenyl)-oxazol-2-yl-, Pyridyl-oxid-, Triazo­
lyl-, Methyl-pyridyl-. Methoxy-pyrldyl-, Fluor-pyrl­
dyl-, Chlor-pyridyl-, Amino-pyridyl-, Acetylamino­
pyridyl- oder Triphenylmethylgruppe oder auch 

5 eine tert. Butylgruppe, wenn 
m die Zahl 1 darstellt, 
Ra und Ra. die gleich oder verschieden sein 

konnen, Wasserstoff- oder Halogenatome, Alkyl­
gruppen mlt 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Amino-, 

to Acetylamino- oder Nltrogruppen. 
Unter dem bei der Definition der Reste R1, Ra 

und Ra erwihnten Ausdruck •ein Halogenatom• 
ist insbesondere ein Fluor-, Chlor-, Brom- oder 
Jodatom zu verstehen; fur die bel der Definition 

t5 der Reste 0, R,, Ra und Ra eingangs erwihnten 
Bedeutungen kommt somit fur 

. D die Bedeutung der Athyten-, n-Propylen-, n­
Butylen-, n-Pentylen-, n-Hexylen-, 1-Methyl-ithy­
len-, 2-Methyl-ithylen;' 1-Methyl-n-propylen-, 2-

20 Methyf-n-propylen-, 3-Methyl-n-propylen-, 1-Me­
thyl-n-butylen-, 2-Methyl-n-butylen-, 3-Methyl-n;. 
butylen-, 4-Methyl-n-butylen-, 1-Methyl-n-pen­
tylen-, 2-Methyl-n-pentylen-, 3-Methyl-n-pentylen-, 
4-Methyl-n-pentylen-, 5-Methyl-n-pentylen-, 1, 1-

25 Dimethylathylen-, 1,2-Dimethylithylen-, 2,2-Dime­
thylithylen-, 1, 1-Dimethyl~n-propylen-, 2,2-0ime­
thyl-n-propylen, 3,3-Dlmethyl-n-propylen-, 1,2-Di­
methyl-n-propylen-, 1,3-0imethyl-n-propylen-, 1, 1-
Dimethyl-n-butylen-, 2,2-Dimethyl-n-butylen-, 3,3-

30 Oimethyl-n-butylen-, 4,4-Dimethyl-n-butyfen-, 1,2-
0imethyl-n-butylen-, 1,2-0imethyl-n-butylen-, 1,4-
Dimethyl-n-butylen-, 2,3-0imethyl-n-butylen-, 1-
Athylithylen-, 2-Athylathylen-, 1-Athyl-n-propylen-, 
2-Athyl-n-propylen-, 3-Athyl-n-propylen-, 1-Athyl-

as n-butylen-, 2-Athyl-n-butylen-, 3-Athyl-n-butylen-, 
4-Athyt-n-butylen-, 1-Methyl-2-athyl-athyten-, 1-
Methyl-2-ithyt-n-propyten-, 1-Methyl-3-ithyl-n­
propylen-, 1-Methyt-2-propyl-ithylen-, 1-Propyl­
ithylen-, 1-Butyl-ithylen-, 1-Propyl-n-propylen-, p-

40 Xylylen-, o-Xylylen-, o-Xylylen- oder m-Xylylen­
gruppe, fur 

R, die der Cyclopropyl-, Cyclobuty1-, Cyclopen­
tyl-, Cyclohexyl-, Phenyl-. Benzyl-, Phenylathyl-, 
Naphthyt-, Naphthylmethyl-, Cyclohexylphenyl-, 

45 Biphenyl-, Triphenylmethyl-, N-Methylcyclohexyl­
amlnocarbonylmethyl-, Amino-iminomethyl-, Pyri­
dyl-, Pyrldylmethyl-, Furfuryl-, Benzimidazolyl-, 
Benzthiazolyl-, Pyrimidyl-, Chinolyl-, Chinazolin-
4-on-yl-, 4,S-Bis-(p-chlorphenyl)-oxazol-2-yl-, Pyri-

50 dyl-oxld-, Methylphenyl-, Oimethylphenyl-, tert.­
Butylphenyl-, Methyl-tert.Butylphenyl-, Methyl-py­
ridyl-, Methoxyphenyl-, Dimethoxyphenyl-, Meth­
oxypyridyl-, Hydroxyphenyl-, Oihydroxyphenyl-, 
Fluorphenyl-, Difluorphenyl-, Trifluorphenyl-, 

55 1,2,4-Trlazolyl-, Fluor-pyrldyl-, Chlorphenyl-, Oi­
chlorphenyl-, Trichlorphenyt-, Chlorpyridyl-, 
Bromphenyl-, Oibromphenyl-, Amlnophenyl-, Ace­
tylamlnophenyl-, Aminopyridyl-, Acetylaminopyri­
dyl-, Nitrophenyl-, Carboxyphenyl-, Hydroxy-di-

60 chlorphenyl-, Hydroxy-dibromphenyl-, Amino­
dichlorphenyl-, Amino-dibromphenyl-, Hydroxy­
di-tert.butylphenyl-, Methoxy-fluorphenyl-, Meth-

2 



-1· .. 

~-.. · 

3 r odoam 
;;>- L-chlorphenyl-, Methoxy-bromphenyl-, FJuor­

methylphenyl-, Chlor-methylphenyl- oder Brom­
methylphenylgruppe ffir 

Ra und R1, die gleich oder verschieden sein 
k6nnen, die des_ Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, 
Brom- oder Jodad>ms, die der Methyl-, Athyl-, 
Propyl-, lsopropyl-, Butyl-, tert.Butyl-, Nitro-, Ami­
no- oder Acetylaminogrtippe In Betracht. 

Gegenstand der vorliegenden Anmeldung sind 
somit insbesondere diejenigen Verblndungen der 
allgemelnen Formel I,_ in der 

W, D und m wie elngangs definlert sind, 
R, elne Cyclohexyl-, Benzyl-, Naphthyl-, Pyri­

dyl-, Pyrlmldyl-, 1,2,4-Triazolyl-, Pyridyl-oxid-, Fur­
furyl-, Triphenylmethyl-, Chlnolyl-, Benzimidazo­
lyl-, Benzthiazolyl-, Chinazolin+on-yl-, 4,5-Bis­
(p-chlorphenyt)-pxazol-2-yl-, N-Methyl-cyclohexyl­
amino-carbonylmethyl- oder Aminoiminomethyl­
gruppe, elne gegebenenfalls · durch eine Carb­
oxyl-, Hydroxy-, Methoxy-, Amino-, Acetylamino-, 
Nitro-, Cyclohexyl- oder Phenylgruppe substituier­
te Phenylgruppe, eine durch Halogenatome und/ 
oder Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen 
mono- oder dlsubstitulerte Phenylgruppe, eine 
durch zwel' Halogenatome oder durch zwei Alkyl­
gruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen substituier­
te Hydroxyphenyl-, Halogenphenyl- oder Amino­
phenylgruppe, 

R1 eln Wasserstoff-, Chlor- oder Bromatom, die 
Methyl-, Amino-, Acetylamino- oder Nitrogruppe 
und 

R1 ein Wasserstoffatom bedeuten. 
Bevorzugte Verbindungen der obigen allge­

meinen Formal I sind jedoch diejenlgen, in -~er 
W elne gegebenenfalls durch eine Methylgrup­

pe substituierte Vinylengruppe oder die Athylen­
gruppe, 

m die Zahl 0, 1 oder 2, 
D elne Alkylengruppe mit 2 bis 5 Kohlenstoffato­

men, wobei zwlschen dem Sauerstoffatom und der 
SO.,-Gruppe mlndestens 2 Kohlenstoffatome lie­
gen mussen, 

R, elne Cyclohexyl-, Phenyl-, Benzyl-, Naphthyl-, 
Blphenyl-Cyclohexylphenyl-, Pyridyl-, Methyl­
phenyl-, Methoxyphenyl-, Fluorphenyl-, Chlor­
phenyl-, Dlchlorphenyl-, Trlchlorphenyl-, Brom­
phenyl-, Dibromphenyl-, Brom-methylphenyl-, 
Amino-dibromphenyl- oder Hydroxy-di-tert.­
butylphenylgruppe, 

R1 und Ra je eln Wasserstoffatom bedeuten. 
Ganz bevorzugte Verbindungen der obigen all­

gemeinen Formel I sind j~doch diejenigen, in der 
W die Athylen-, Vinylen- oder 2-Methylvinylen-

gruppe, 
m die Zahl 1 oder 2. 
Ra und Ra je ein Wasserstoffatom, 
R, die Cyclohexyl-, Phenyl-, Benzyl-, Naphthyl­

(2)-, 2-Methoxyphenyl-, 4-Chlorphenyl-, 3,4-Di­
chlorphenyl-, 2,5-Dichlorphenyl-, 4-Amino-3,5-di­
bromphenyl-, 4-Hydroxy-3,5-di-tert.butylphenyl­
oder Pyridyl-(2)-gruppe und 

D die Athylen-, n-Propylen- oder n-Butylengrup­
pe bedeuten. 
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, Erftndungsgemiss erhilt man die neuen Ver­
bindungen der allgemelnen Formal I nach folgen­
den Verfahren: 

a) Umsetzung einer Hydroxyverbindung der all­
gemeinen Formel 

,--<!<iRa 

M£oo 
0 I Ra 

(II), 

H 

In der 
R1, R1 und W wie eingangs definiert sind, oder 

deren Salze mit anorganischen oder tertiiren or­
ganischen Basen mit einer Verbindung der allge­
meinen Formel -

Z-D-SO.,-R, (Ill), 

in der_ 
D, R, und m wie elngangs deflnlert sind und 
Z eine nukleo~hll austauschbare Gruppe wie 

eln Halogenatom oder einen Sulfonsiureester'" 
rest, z.B. ein Chlor-, Brom-, Jodatom, elne p-T~ 
luolsulfonyloxy- oder Methansulfonytoxygruppe, 

. darstellt . 
Die Umsetzung wird zweckmissigerweise in 

einem geeigneten L6sungsmittel wie Oioxan, Te­
trahydrofuran, Chloroform oder Toluol, vorzugs­
weise jedoch in einem wasserfreien aprotischen 
Losungsmittel wie Aceton, Dimethylformamid 
oder Dimethylsulfoxid, gegebenenfalls in Gegen­
wart einer Alkalibase wie Natriumkarbonat, Ka­
liumcarbonat oder Natriumhydroxid bei Tempera­
turen zwischen 0°C und der Siedetemperatur des 
verwendeten Losungsmittels, z.B. bel Temperatu­
ren zwischen O und 100 °C, vorzugsweise jedoch 
bei Temperaturen zwischen 10 und 50°C, durch­
gefi.ihrt. Die Umsetzung kann jedoch auch ohne 
Losungsmittel durchgefi.ihrt werden. 

b) Zur Herstellung von Verbindungen der allge­
meinen Formel I, in der m die Zahl 1 oder 2 dar­
stellt: 

Oxidation einer Verbindung der allgemeinen 
Form el 

(IV), 

in der 
R, - R3 , D und W wie eingangs definiert sind und 

n die Zahl 0 oder 1 darstellt. 
Die Oxidation wird vorzugswelse in einem L6-

sungsmittel, z.B. In Wasser, Wasser/Pyridin, Atha­
nol, Methanol, Aceton, Eisesslg, Ameisensiure, 
verdunnter Schwefelsiure oder Trifluoressig­
siure, je nach dem verwendeten Oxidationsmittel 
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zweckmissigerwelse bei Temperaturen zwischen 
-80 und 100 °C durchgefOhrt. 

Zur Herstellung von Verbindungen der. allge­
meinen Formel I, in der m die Zahl 1 darstellt. wird 
die Oxidation zweckmissigerweise mit einem 
Aquivalent des .Jerwendeten Oxidationsmittels 
durchgefuhrt, z. B. mit Wasserstoffperoxid in Eis­
essig oder Ameisensiure bel Obis 20°C oder in 
Aceton bei 0 bis 60°C, mit einer Persiure wie 
Perameisensiure in Eisessig oder Trifluoressig­
siure bei 0 bis 50°0, m!t Natriummetaperjodat in 
wissrigem Methanol oder Athanol bei 15 bis 
25°C, mlt N-Brom-succinimid in Athanol, mit tert.­
Butyl-hypochlorit in Methanol bei -80 bis -30°C, 
mit Jodbenzoldichlorid In wissrigem Pyridin bei 
0 bis 50 °C, mit Salpetersiure In Elsessig bei 0 bis 
20°C, mit Chromsiure in Eisessig oder in Aceton 
bel 0 bis 20 °C und mit Su.lfurylchlorid in Me­
thylenchlorld .,bel -70°0, der hlerbei erhaltene 
Thloither-Chlor-Komplex wlrd zweckmissiger­
weise mit wissrigem Athanol hydrolysiert. 

Zur Herstellung von Verbindungen der allge­
meinen Formel I, in der m die Zahl 2 darstellt, wird 
die Oxidation zweckmissigerweise mit einem 
bzw. mlt zwel oder mehr Aquivalenten des ver­
wendeten Oxldationsmittels durchgefuhrt, z.B. mit 
Wasserstoffperoxid in Eisesslg oder in Ameisen­
siure bei 20 bis 100 °C oder In Aceton bel O bis 
60 °C, mit einer Persiure wie Perameisensiure 
oder m-Chlorperbenzoesaure in Eisessig, Tri­
fluoressigsiure oder Chloroform bei Temperatu­
ren zwischen 0 und 50 °C, mit Salpetersiure in 
Eisessig bei 0 bis 20 °C, mit Chrol'T'!siure oder 
Kaliumpermanganat in Elsesslg, Wasser/Schwe­
felsiure oder in Aceton bei 0 bis 20 °C. Bedeutet 
somit in einer Verbindung der obigen allgemeinen 
Formel IV n die Zahl 0, so wlrd die Umsetzung 
vorzugsweise mit zwei oder mehr Aquivalenten 
des betreffenden Oxidatlonsmittels und ganz ent­
sprechend mlt mindestens einem Aquivalent 
durchgefUhrt, falls n die Zahl 1 bedeutet. 

Zur Herstellung einer Verbindung der allge­
meinen Foi"mel I, ln der m die Zahl O darstellt 

Umsetzung einer Verbindung der allgemeinen 
Formel 

in der 

~ .l~-0-0-X 
0 i As 

H 

(V), 

R11, Rs, D und W wie eingangs definiert sind, mit 
einer Verbindung der allgemeinen Formel 

(VI), 

in der 
R, wie eingangs deflniert ist und 
einer der Reste X oder Y in den Verbindungen 

der allgemeinen Formeln V und VI die Mercapto- · 
gruppe und der andere der Reste X oder Y eine 
nukleophll austauschbare Gruppe wle ein Halo-

6 . .. 

genatom oder einen Suffonsiureesterrest, z. B.e 
ein Chlor-, Brom- oder Jodatom, eine p-Toluolsul­
fonyloxy- oder Mett:iansulfonyloxygruppe, dar-
stellt. · 

5 Die Umsetzung wird zweckmissigerweise In 
elnem geeigneten Losungsmittel wie Dioxan, Te­
trahydrofuran, Chloroform oder Toluol, vorzugs­
weise jedoch in einem wasserfreien aprotischen 
Losungsmittel wie Aceton, Dimethylformamid 

10 . oder Dimethylsulfoxid, gegebenenfalls in Gegen-
wart einer Alkalibase wie Natriumkarbonat, Ka­
liumcarbonat oder Natriumhydroxld bei Tempera­
turen zwischen O °C und der Siedetemperatur des 
verwendeten Lasungsmittel, z. B. bei Temperatu-

16 ren zwischen O und 100°C, vorzugsweise jedoch 
bei Temperaturen zwischen 10 und 50°C, durch­
gefOhrt. Die Umsetzung kann jedoch auch ohne 
L6sungsmittel durchgefuhrt werden. 

d) Zur Herstellung eines Carbostyrils der,allge-
20 meinen Formel I, In der W die Vinylengruppe be­

deutet 

26 

30 

Dehydrlerung eines 3,4-Dihydro-carbostyrils 
der allgemeinen Formel 

m~-~. 
0 I Ra · 

(VII) •' 

H 

in der 
A, - A3 , D und m wie eingangs definlert sind. 
Die Dehydrierung wird in Gegenwart eines De-

35 hydrierungsmittels, z. B. einem Oxidationsmittel 
wie 2,3-0ichlor-5,6-cll-cyano-benzochinon, Chlor­
anll oder eines Edelmetallkatalysators wie Pal- · 
ladlum/Kohle, vorzugsweise in einem inerten LO­
sungsmittel wie Dioxan oder Mesitylen bei erhoh-

40 ten Temperaturen, z. B. bei Temperaturen zwi­
schen 100 und 200°C, vorzugsweise jedoch bei 
der Siedetemperatur des verwendeten Losungs­
mittels, durchgefuhrt. 

e) Zur Herstellung eines Carbostyrils der allge-
45 melnen Formel I, in der W die A.thylengruppe und · 

m die Zahl 0 oder 2 darstellen: 

65 

Hydrlerung elnes Carbostyrils der allgemeinen 
Formel 

(VIII) , 

In der 
R, - Ra, D und m wle elngangs definiert slnd. 
Ole Hydrierung wlrd in einem geeigneten L0-

60 sungsmittel wie Athanol, Essigsiureithylester, 
Eisessig oder Dioxan mit katalytisch angeregtem 
Wasserstoff, z. B. mit Wasserstoff in Gegenwart 
elnes Hydrierungskatalysators wle Palladium/ 
Kohle, Platin, Raney-Nickel, Raney-Cobalt oder 

66 Dirhenlum-haptasulfid, bei Temperaturen zwi- . 

4 

\ 
\ 
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eschen 0 und 50°C, vorzugswelse jedoch 1>81 

Raumtemperatur, und bel einem Wasserstoff-
druck von 1 bis 5 bar durchgefuhrt. 

Die als Ausgangsstoffe verwendeten Verbin­
dungen der allge11einen Formeln II bis VIII sind 
teilweise literaturbekannt Die ubrigen erhilt man 
nach an und ffir sich bekannten Verfahren. Bei• 
spielsweise erhilt man ein 6-, 7- oder 8-Hydroxy-
3,4-dihydro-carbostyrll der allgemeinen Formel II 
durch Acylierung eines entsprechenden Anili~ 
derivates mit einem entsprechenden P-Halogen~ 
carbonsiurederivat und anschliessende Cyclisie-
rung nach Friedel-Crafts [siehe J. chem. Soc. 
1955, 743-744, Chem. Pharm. Bull 1961, 97G-975 
und Ber. dtsch. Chem. Ges. so; 858 (1927)) bzw: 
ein 5-Hydroxy-3,4-dihydrocarbostyril der allge­
melnen Formel II durch Cyclisierung eines ent­
sprechenden 2-(JJ-Cyanoithyl)-cycl9hexandion-
1,3-Derivates und anschliessende Aromatisierung 
belspielsweise mit N-Brom-succinlmid ' (siehe 
Chem. and Ind. 1970, 1435). Die Herstellung der 
entsprechenden Hydroxy-carbostyrile der allg9-
meinen Formel II ist literaturbekannt [siehe bel.­
spielsweise J. Amer. chem. Soc. 72, 346 (1950) und 
Ibid 76, 2402 (1954) bzw. J. Org. Chem. 33, 1089 
(1968) und ibid 36, 3493 (1971)). Ferner wird di• 
Herstellung von 5-Hydroxyoxindol in J. chem. 
1961, 2723 beschrieben. 

Die als- Ausgangsstoffe verwendeten Verbin­
dungen der allgemeinen Formeln IV, V, VII und VIII 
erhalt man durch Alkylierung eines entsprechen­
den Hydroxyderivates und gegebenenfalls an­
schliessender Oxidation. 

Wle bereits eingangs erwahnt, weisen die erfin· 
dungsgemass hergestellten neuen Verbindungen 
der allgemeinen Formel I wertvolle pharmakologi· 
sche Eigenschaften auf, neben einer .positiv ino-
tropen Wirkung besitzi;m sie antithrombotische Ei­
genschaften. Ausserdem stellen die Thioather der 
allgemeinen Formal I wertvolle Zwischenprodukte 
zur Herstellung der Sulfoxide und Sulfone der 
allgemeinen Formel ·I dar. 

Beispielsweise wurden die folgenden Verbin­
dungen 

A = 6-(4-Phenylmercapto-butoxy)-3,4-dihydro-. 
c;:arbostyril, 

·e = 6-(4-Phenylsulfinylbutoxy)-3,4-dihydro­
carbostyril, 

C = 6-(4-Phenylsulfonylbutoxy)-3,4-dlhydro­
carbostyri I, 

D = 6-[4-(2-Pyridylmercapto)-butoxy]-3,4-di­
hydrocarbostyril, 

E 6-[4-(2-Pyridylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dihydro-
carbostyrll, 

F = 6-[4-(2-Pyridylsulfonyl)-butoxy].;.3,4-dihydro­
carbostyril, 

G = 6-(2-Phenylsulfinyl-ithoxy)-3,4-dihydro­
carbostyril, 

H 6-(4-Benzylsulfinyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styril, 

= 6-(4-(4-Chlorphenylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dl­
hydrocarbostyril, 

K = 6-(4-Cyclohexylsulfinyl-butoxy)-3,4-dl­
hydrocarbostyril, 

L = 6-[4-(2-Naphthylsulfinyl)-butoxy)-3;4-dl-
hydrocarbostyril, 

M = 6-( 4-(2-Methoxyphenylsulfinyl)-butoxy)-
3,4-dlhydrocarbostyril, 

5 N = 6-(4-Phenylsulfinyl-butoxy)-carbosfyril, 
0 = 6-( 4-(4-Hydroxy-3,5-di-tert.butyl-phenyl-

sulflnyl)-butoxy]-carbostyril, 
p = 6-[ 4-(3,4-Dichlorphenylsulfi nyl)-butoxy)-

carbostyril, 
70 Q = 4-Methyl+(4-phenylsulfinyl-butoxy)-carbo-

styril, 
R = 6-[4-(3,4-0ichlorphenylsulfonyl)-butoxy]-

3,4-dihydrocarbostyril, 
s = 6-(4-(2,5-Dichlorphenylsulfinyl)-butoxy]-

75 3,4-dlhydrocarbostyril, 
T = 6-[4-(2-Pyridil-sulfonyl)-butoxy]-carbostyril, 
u = 6-(4-(3,4-Dlchlorphenylsulflnyl)-butoxy]- · 

3,4-dihydrocarbostyril •. · 

20 auf lhre biologischEin Eigenschaften wie folgt tin-
tersucht · 
1. Bestimmung der Thrombozytenaggregatlori 
nach Born und Cross [J. Physiol. 170, 397 (1964)}: 

Die Thrombozytenaggregatlon wurde Im plitt·:: 
25 chenreichen Plasma ge8under Versuchspersonen· 

gemessen. Hlerbei wurde der Verlauf der Abnah­
. me der optlschen · Dichty nach Zugabe von Adeno­
sindiphosphat (ADP) oder Collagen photometrisch 
gemessen und registriert. Aus dem Neigungswin-

30 kel dEfr Dichtekurve wurde auf die Aggregations­
geschwindigkelt (Vmax) geschlossen. Der Punkt 
der Kurve, bei dem die gr6sste Lichtdurchlissig­
keit vorlag, diente zur Berechnung der •optical 
density• (O.D.). Die ECaa·Angaben in den Tabellen 

35 beziehen sich auf die optical density. 
Die Collagen-Dosen wurden moglichst gering 

gewahlt, aber doch so, dass sich eine irreversible 
Aggregation ergab. Zur Aggregationsausl6sung 
warden ca. 0,01 ml der Collagenlosung zu 1 ml 

40 plittchenreichem Plasma gegeben. (Handelsubll­
ches Collagen der Fa. Hormonchemie, Munchen). 
Ole ADP-Oosen wurden so gewihlt, dass sich nur 
die erste Phase der BORN-Kurve ergab. Die not­
wendige ADP-Menge lag bel ca.1.10"'6 Mol/I. Ver-

45 wendet wurde handelsubllches ADP der Fa. Boeh­
ringer-Mannheim. 

50 
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Es wurde die Substanz-Dosis graphisch be­
stimmt, die eine 50%ige Hemmung der Throm­
bozytenaggregation (EC10) bewirkte: 

Verbindung ECso 1Q-6 Mol/I 
Collagen ADP 

A 50 >100 
B 4 20 
c 5 15 
D 45 >100 
E 6,5 25 
F 20 20 
G 3,5 17 
H 2,5 14 
I 4 10 
K 4,5 12 
L 1 10 
M 4 22 

\ 
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Verbindung 
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ECso 1 D-6 Mol/I 
Collagen 

( 

ADP 

( 

0003171 

N 
0 
p 

0,6 
0,2 
0,2 
3,6 
1,5 
1,0 .. 
0,1 
4 

3,0 5 

Q 
R 
s 
T 
u 

0,5 
1,8 . 

40 
25 
10 10 

6 
15 

2. Bestimmung der positiv lnotropen Wirkung: ts 
Rattan wurden mit Ather narkotisiert und an­

schliessend durch GenickschlJg getotet Nach Er­
offnen des Thorax wurde das Herz entnommen 
und beide VorhOfe abgetrennt. Die Vorhofe wur-
den in ein Organbad von 100 ml lnhalt Oberfilhrt, 20 
das Tyrode von 30 °C enthilt, die mit 95% 0 2 und. 
5% co. oxygeniert war. Die Vorhofe schlugen 
spontan. Ole Messung der Kontraktionskraft er-
folgte isometrisch bet elner Belastung der Vorhofe . 
~n1~ · ~ 

10 ·, 

Die zu testenden Substanzen wurden mi-
1 x 10"6 g/ml an jeweils 4 Vorhofen gepruft. Die 
Anderungen der Kontraktionskraft wurden in % 
der Ausgangswerte ermittelt 
Die nachfolgende Tabelle enthilt die gefundenen 
We rte: · · 

Substanz 

B 
c 
I 
L 
M 
Q 
s 
T 

Zunahme der Kontraktions-. 
kraft in% an der Ratte 

30 
35 
52 
63 
65 
58 
83 
32 

3. Akute Toxizitit . 
Die akute Toxizitit der zu untersuchenden Sub­

stanzen wurde orientlerend an Gruppen von ja 10 
Miusen nach oraler Gabe einer Dosis. von 
1000 mg/kg bestlmmt (Beobachtungszeit 14 \ 
Tage): 

Substanz Akute Toxizitit per os 

A 
B 
c 
D 
E 
F 
G 
H 
I 
K 
L 
M 
0 
p 
Q 
R 
s 
T 
u 

> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tleren gestorben) 
> 1000 mg/kg {O von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg {O von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tleren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tleren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tleren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 
> 1000 mg/kg (0 von 10 Tieren gestorben) 

50 

/ 

Aufgrund ihrer pharmakologischen Elgenschaf­
ten eignen sich die neuen Verbindungen der allge­
meinen Formal I zur Prophylaxe thrombo-emboli­
scher Erkrankungen wle Coronarinfarkt, Cere­
bralinfarkt, sog. transient ischaemic attacks, 
Amaurosis fugax sowie zur Prophylaxe der Ar­
teriosklerose, und lassen sich hierzu gegebenen­
falls in Kombination mit anderen Wirksubstanzen 
in die ublichen pharmazeutischen Zubereitungs­
formen wle Dragees, Tabletten, Kapseln, Supposi­
torlen oder Suspensionen einarbeiten. Die Einzel­
dosls betrigt hierbei 50 bis 100 mg 2-3 x tigllch 
und die Tagesdosis somlt 100-300 mg. 

55 

Beispiel 1 ·,_ 
6-[4-(2-Pyridylmercapto)-butoxy}-3,4-dihydrocar­
bostyril 

14,4 g (0, 13 Mol) 2-Mercaptopyridin und 17,9 g 
(0, 13 Mol) Kaliumcarbonat werden in 360 ml Qber 
Molekularsieb getrocknetem Dimethylsulfoxid ge­
rilhrt und mit 36g{0,12 Mol) 6-{4-Brombutoxy)-3,4-
dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 142-147°C, 
hergestellt aus 6-Hydroxy-carbostyrll und 1,4-Dl­
brombutan) versetzt. Anschliessend ruhrt man 15 
Stunden bei ca. 25 °C, giesst dann das Reaktions­
gemisch in 3.6 I Wasser und ·rilhrt nochmals 30 
Mlnuten. Oas ausgefallene Produkt wird abge­
saugt, gut mit Wasser gewaschen, getrocknet und 
unter Kohlebehandlung aus Xylol umkristallisiert. 

Die nachfolgenden Beispiele sollen die Erfin­
dung niher erliutern: 85 

6 
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" ~an erhilt hellgelbe Kristalle vom Schmelzpunkt 
·123-124,5°C. 

Ausbeute: 32 g (81,2% der Theorie). 

Beispiel 2 · 
6-(4-(2-Pyridylsulfintl)-butoxy]-3,4-dihydracarbo­
styril 

32,8 g . (0,1 Mol) 6-(4-(2-Pyridylmercapto)-but­
oxy]-3,4-dihydrocarbostyril warden in 330 ml Eis­
essig gelost und mit 10,2 g (0, 105 Mol) 35o/oigem. 
Wasserstoffperoxid versetzt. Man ruhrt 15 Stun­
den bei ca. 20°C, destilliert dann bei 60°C im 
Vakuum den Eisesslg ab, wischt den Ruckstand 
mit Ather und kristallisiert das so erhaltene Roh­
produkt 2 mal aus Xylol unter Kohlebehandlung 
um. Man erhalt farblose Kristalle vom Schmelz-
punkt 144,5-146 °C. . 

Ausbeute: 27 ,5 g (79,8% der Theorie). 

Belspiel 3 
6-[4-{2-Pyridylsulfonyl)-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styrll 

5 g {0,015 Mol) 6-[4-{2-Pyridylmercapto)-but­
oxy)-3,4-dihydrocarbostyril warden In 50 ml Eises­
sig gelost und mit 4,5 g (0,045 Mol) 35%igem Was­
serstoffperoxid versetzt. Man ruhrt 40 Stunden bel. 
ca. 25°C, destilliert den Eisessig bei 60°C im Va­
kuum ab, wischt den festen ROckstand mit Ather 

. und kristallisiert aus Xylol unter Kohlebehandlung 
um. Man erhilt farblose Kristalle vom Schmelz;. 
punkt 123,8-125°C. 

Ausbeute: 3,8 g (70,3% der Theorie). 

Beispiel 4 
6-(4-Phenylsuifinylbutoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 

32,6 g (0,2 Mol) 6-Hydroxy-3,4-dihydrocarbo­
styril [siehe F. Mayer et al. in Ber. dtsch. chem. 
Ges. 60, 858 (1927)) und 27,6 g (0,2 Mol) Kalium­
carbonat werden in 600 ml Ober Molekularsieb 
getrocknetem Dimethylsulfoxid 5 Minuten geruhrt 
und danr:i mit 52,2 g 4-Phenylsulfinylbutylbromid 
(0,2 Mol) (hEil-gestellt aus Thiophenol und 1,4-01-
brombutan und nachfolgender Oxidation mit Was­
serstoffperoxid in Eisesslg analog Beispiel 2; oli­
ge Substanz, erstarrt beim Stehen im Kuhl­
schrank) versetzt. Man lasst 15 Stunden bei 25°C 
ruhren und giesst dann das Reaktionsgemisch in 
61 Wasser. Anschliessend ruhrt man noch 30 Mi­
nuten, saugt das ausgefallene Produkt ab und 
wischt gut mit Wasser. Nach dem Trocknen krl­
stalllsiert man unter Kohlebehandlung aus 
ca. 600 ml Xylol um. Man erhilt weisse Kristalle 
vom Schmelzpunkt 144,5-145,5°C. 

Ausbeute: 49 g (71,3% der Theorie). 

Beisplel 5 
6-{4-Phenylmercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Beisplel 4 aus 6-Hydroxy-3,4-
dihydro-carbostyril und 4-(Phenylmercapto)-butyl­
bromid (Kp0, ... :9&-103°C, her:gestellt aus Thio­
phenol und 1,4-Dibrombutan). 

Schmelzpunkt: 121,5-123 °C, 
Ausbeute: 75,6% der Theorie. 

·oooam 

5 

10 

15 

12 ...... 

Beispiel 6· 
6-{4-Phenylsulfonyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbosty­
ril 

Hergestellt analog Beispiel 4 aus 6-Hydroxy-3,4-
dihydroearbostyril JJnd . 4-Phenyl-sulfonyl-butyl­
bromid [hergestellt aus 4-(Phenylmercapto)-butyl­
bromid durch Oxidation analog Belspiel 3}. 

Schmelzpunkt: 157,5-158 °C, 
Ausbeute: 65, 1 % der Theorie. 

Beispiel 7 
6-(4-(4-Fluorphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihy-
drocarbostyril · 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-(4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 
142-147°C) und 4-fluorthiophenol. 

Schmelzpunkt: 13~140°C; 
Ausbeute: 93, 1 % der Theorle .. 

20 · Beispiel 8 
6-[ 4-( 4-Fluorphenylsulfinyl)-butoxy)-3,4-dihydrQ­
carbostyri I 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(4-(4-Fluor­
phenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbostyril •.. 

25 Schmelzpunkt: 184,5-186°C, 
Ausbeute: 88% der Theorie. 

Beisplel 9 . 
6-( 4-( 4-Methylphenyl-mercapto )-butoxy)-3,4-d ihy-

30 drocarbostyril . 
Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-{4-Chlor-

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
147-148 °C) und 4-Methylthiophenol. 

Schmelzpunkt 120-121°C, 
35 Ausbeute: 91 o/o der Theorie. 

Beispiel 10 
6-( 4-( 4-Methylphenyl-sulfinyl)-butoxy)-3,4-dihy­
drocarbostyril 

"° Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(4-(4-Me-

45 

thylphenylmercapto)-butoxy]-3,4-di hydrocarbo­
styril und Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt: 149,5-150°C, 
Ausbeute: 97% der Theorie. 

Beispiel 11 
8-(4-(3-Methylphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihy­
d rocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-(4-Chlor-
so butoxy)-3,4-dihydrocarbostyrll (Schmelzpunkt: 

147-148°C) und 3-Methylthiophenol. 
Schmelzpunkt: 95-96 °C, 
Ausbeute: 91 % der Theorie. 

55 Beispiel 12 
6-( 4-(3-Methylphenylsulfi nyl)-butoxy)-3,4-dihydro­
carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-[4-(3-Me­
thylphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbo-

so styril und Wasserstoffperoxid. 
Wachsartiges Harz, 
Ausbeute: 95% der Theorie. 
R,-Wert: 0,48 (Dunnschichtchromatogramm an 

Kieselgel - Laufmittel: Benzol/Athanol/konz. Am-
65 moniak = 75/25/1). 

7 
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. Beispiel 13 ·; 
&-(4-{4-Chlorphenylmercapto}-butoxy)-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beisplel 1 aus 6-(4-Chlor-

14 -. 

Belspiel 20 
&-[4-(3-Methoxyphenylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dihy­
drocarbostyril 

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyrn · · (Schmelzpunkt: 5 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus &-[4-(3-Meth­
oxyphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbo­
styril und Wasserstoffperoxid. 147-148 °C) und +thlorthiophenoJ. 

Schmelzpunkt 144-,-146 °C, 
Ausbeute: 88% der The0rie. 

Beispiel 14 
&-[4-(4-Chlorphenylsulfinyl}-butoxy]-3,4-dihydro­
carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus &-(4-(4-Chlor­
phenylmercapto)-botoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 
und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 148-149,5°0, 
Ausbeute: 70% der Theorie. 

BeispieJ 15 . 
&-[4-(3,4-Dichlorphenylmercapto)-butoxy]-3,4-di­
hydrocarbostyrll 

Hergestellt analog Beisplef 1 aus &-(4-Chlor-
butoxy}-3,4-dlhydrocarbostyrl1 (Schmelzpunkt 
147-148 °C) und 3,4-Dichlorthiophenol. 

Schmelzpunkt: 116,5-118°C, 
Ausbeute: 87% der Theorie. 

Beispiel 16 
6-[4-(3,4-Dichlorphenylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus &-(4-(3,4-Di­
chlorphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbo­
styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 106,5-108 °C, 
Ausbeute: 74% der Theorie. 

Belsplel 17 
&-[4-{2-Methoxyphenylmercapto)-butoxy)-3,4-di­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus &-{4-Brom-
butoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril (Schmelzpunkt 
142-147°C) und 2-Methoxythiophenol. 

Schmelzpunkt: 130,5-133°C, 
Ausbeute: 74% der Theorle. 

Beisplel 18 
&-[4-{2-Methoxyphenylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus &-[4-(2-Meth­
oxyphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbo­
styrll und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 162-163°C, 
Ausbeute: 62% der Theorie. 

Beispiel 19 
&-[4-(3-Methoxyphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dl­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-(4-Brorrr 
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
142-147°C) und 3-Methoxythlophenol. 

Schmelzpunkt: 93,5-97 °C, 
Ausbeute: 61 % der Theorie. 

Schmelzpunkt: 147-148°0, 
Ausbeute: 49% der Theorie. 

10 Beispiel 21 
&-[4-{4-Methoxyphenylmercapto)-butoxy)-3,4-di­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus &-(4-Brom- . 
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 

15 14~147°C) und 4-Methoxythiophenol. 
Schmelzpunkt: 130,5-133°C, 
Ausbeute: 82% der Theorie. 

Beispiel 22 
20 &-(4-(4-Methoxyphenylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dihy- . 

drocarbostyril· ·· · 
Hergestellt analog Beisplel 2 aus &-(4-{4-Meth-: 

oxyphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbo-­
styril und Wasserstoffperoxid .. 

25 Schmelzpunkt: 132-133°C, 
Ausbeute: 71 % der Theorie; 

Belspiel 23 
6-( 4-(3,4-Dimethoxyphenylmercapto)-butoxy)-3.4-

30 dihydrocarbostyrll 
Hergestellt analog Beispiel 1 aus 3,4-0imeth­

oxythiophenol und 6-(4-Chlorbutoxy)-3,4-dihy­
drocarbostyril {hergestellt aus &-Hydroxy-carbo­
styril (siehe F. Mayer et al. in Ber. dtsch. chem. 

35 Ges~ 60, 858 (1927)) und 4-Chlorbutanol-benzolsul­
fonsiureest~r). 

Schmelzpunkt: 117-119°C, 
Ausbeute: 73% der Theorie. 

40 Beispiel 24 
&-[ 4-(3,4-Dimethoxyphenylsulfl nyl)-butoxy]-3,4-dl­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Belsplel 2 aus 6-(4-(3,4-01-
methoxyphenylmercapto)-butoxy)-3,4-dihydrocar-

45 bostyril und Wasserstoffperoxld. 
Schmelzpunkt: 145-147 °C, 
Ausbeute: 79% der Theorie. 

Belspiel 25 
so &-[4-(3,4-Dimethoxyphenylsulfonyl)-butoxy)-3,4-di-

hydrocarbostyril 
Hergestellt analog Belspiel 3 aus 6-(4-(3,4-0i­

methoxyphenylmercapto)-butoxy)-3,4-dihydrocar­
bostyrll und Wasserstoffperoxid. 

55 Schmelzpunkt: 158-160°C; 
Ausbeute: 62% der Theorie. 

Beispiel 26 
6-[ 4-( 4-Biphenylylmercapto)-butoxy)-3,4-dihydro-

60 carbostyrll 
Hergestellt analog Beispiel 1 aus 4-Phenylthio­

phenol und &-(4-Brombutoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styril. 

Schmelzpunkt: 179,5-181°C, 
55 Ausbeute: 74% der Theorle. 
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)" &eispiel 27 
6-[ 4-( 4-Biphenylylsulfi nyl)-butoxy]-3,4-dihydrocar­
bostyril 

Hergestellt analog Beispiei 2 aus 6-[4-(4-Bi­
phenylylmercapto)'."butoxy]-3,4-dihydrocarbostyril 
und Wasserstoffpefbxid. 

Schmelzpunkt: 192-192,5°C, 
Ausbeute: 86% der Theorie. 

Beispiel 28 
6-[ 4-(2-Naphthylmercapto )-butoxy]-3,4-dihydro­
carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 2-Naphthyl­
mercaptan und 6-(4-Brombutoxy)-3,4-dihydrocar­
bostyril. 

Schmelzpunkt 108,5-109,5°C, 
Ausbeute: 48% der Theori~. 

Beispiel 29 ·, 
6-[4-(2-Naphthylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dlhydrocar­
bostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(4-(2-Naph­
thylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocar:bostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 147,5-148,5°C, 
Ausbeute: 57% der Theorie. 

Beispie• 30 
6-(5-(2-Pyridylsu lfinyl)-pentoxy]-3,4-di hydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(5-(2-Pyri­
dylmercapto)-pentoxy]-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 116--118°C, 
Ausbeute: 69% der Theorie. 

Beispiel 31 
6-[5-{2-Pyridylsulfonyl)-pentoxy]-3,4-dihydrocar- . 
bostyril 

Hergestellt analog Beispiel 3 aus 6-[5-(2-Pyri­
dylmercapto).;pentoxy]-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

· Schmelzpunkt 113,5-115,0°C, 
Ausbeute: 71% der Theorie. 

Beispiel 32 
7-(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 3 aus 7-(4-Phenyt­
mercapto-butoxy)-carbostyril und Wasserstoff­
peroxid. · 

Schmelzpunkt: 199-201 °C, 
Ausbeute; 85% der Theorie. 

Belspiel 33 
6-(4-Cyclohexylmercaptobutoxy)-3,4-dihydrocar­
bostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus Cyclohexyl­
mercaptan und 6-{4-Chlorbutoxy)-3,4-dihydrocar­
bostyril (Schmelzpunkt 147-148 °C}. 

Schmelzpunkt 114-115°C, 
Ausbeute: 80% der Theorie. 

Beispiel 34 
6-( 4-Cyclohexylsulfi nyl-butoxy)-3,4-d ihydrocarbo­
styrll 

·oooam 
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Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(4-Cycloh&­
xylmercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 153-155,5°C, 
Ausbeute: 63% de.r Theorie: 

Beispiel 35 
6-(4-Benzylmercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus Benzylmer­
captan und 6-{4-Chlorbutoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styrll. 

Schmelzpunkt 77,5-78,5 °C, 
Ausbeute: 90% der Theorie. 

Beispiel 36 
6-(4-Benzylsulfinyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril ' 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-{4-Benzyl­
mercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 141,5-142°C, 
Ausbeute: 95% der Theorie. 

Beispiel 37 
6-( 4-(2-Furyl methyl mercapto)-butoxy)-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 2-Furfurytmer-· 
captan und 6-(4-Brombutoxy)-3,4-dihydrocarbo-
styril (Schmelzpunkt: 142-147°C). · 

Schmelzpunkt 79-80 °C, 
Ausbeute: 64% der Theorie. 

Beispiel 38 
6-[4-{2-Furylmethylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dihydro­
carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(4-(2-Furyl­
methylmercapto)-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 

. und Wasserstoffperoxid. 
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Schmelzpunkt: 135-136 °C, 
Ausbeute: 60% der Theorie. 

Beispiel 39 
6-( 4-(2-Pyri midyl-mercapto )-butoxy]-3,4-di hydro­
carbostyri I 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-(4-Chlor-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
147-148°C) und 2-Mercaptopyrimidin. 

Schmelzpunkt: 154-156°C, 
Ausbeute: 79% der Theorie. 

Beispiel 40 
6-(4-(2-Pyrimidylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dihydr.ocar­
bostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-[4-(2-Pyrimi­
dylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 154-156°C, 
Ausbeute: 36% der Theorie. 

Beispiel41 
6-[4-( 4-Pyrldyl mercapto )-butoxy)-3,4-dihydrocar­

bostyrl I 
3,0 g 6-(4-Brombutoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 

warden zu einer Losung von 1,3 g 4-Mercaptopyrl­
din mit 2,3 g 30%iger Natriummethyllatlosung in 
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15 ml Methanol hinzugefugt und bei Zimmertem­
peratur 14 Stunden geruhrt. Dann verdunnt man 
mit 20 ml Wasser und kristallisiert den ausgefal­
lenen Niederschlag aus Athanol um. 

Schmelzpunkt 1.2&-129°C, · s 
Ausbeute: 1,6 g f49o/o der Theorie). 

' 
Beisplel 42 ·, . 
6-(4-(2-Benzimidazolylmercapto)-butoxy}-3,4-di-
hydrocarbostyril . 10 

Hergestellt analog Beisplel 1 aus 6-{4-Chlor-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyrll (Schmelzpunkt 
147-148°C} und 2-Mercaptobenzlmidazol. 

Schmelzpunkt: 100-103 °C, 
Ausbeute: 45% der Theorle. rs 

Belspiei 43 
6-(4-(2-Benzlmldazolylsulfinyl)-butoxy)-3,4-dlhy-
drocarbostyrll · . 

Hergestellt analog Belsplel 2 aus 6-[4-{2-Benz-· 
lmidazolylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbo­
styrll und Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt: 180-182°0, 
Ausbeute: 36% der Theorle. 

Beispiet 44 . . . 
6-(4-(2-Benzthlazolyl-mercapto)-butoxy)-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beisplel 1 aus 6-(4-Chlor-
butoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
147-148°0) und 2-Mercaptobenzthiazol. 

Schmelzpunkt: 157-158°0, 
Ausbeute: 70% der Theorle. 

Beispiel 45 
6-[4-{2-Benzthiazolylsulflnyl)-butoxy)-3,4-dihydro-
carbostyril . . 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(4-(2-Benz­
thiazolylmercapto)-butoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril 
und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 183-184°C, 
Ausbeute: 69% der Theorle. 

Belspiel 48 . 
6-(2-PhenylmercaptO-ithoxy)-3,<ktlhydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Belsplel 1 aus Thiophenol 
und 6-{2-Chlorithoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 
(Schmelzpunkt 152,&-153,5°C}. 

Schmelzpunkt: 132-133,5 °C, 
Ausbeute: 91 % der Theorie. 

Beisplel 47 
6-(2-Phenylsulflnyl-ithoxy)-3,4-dihydrocarbostyril . 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(2-Phenyl­
mercapto-ithoxy}-3,4-dlhydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt: 171-172°C, 
Ausbeute: 84% der Theorie. 

Beispiel 48 
6-(2-Phenylsulfonyl-ithoxy)-3,4-dihydrocarbosty­
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Hergestellt analog Beispiel 3 aus 6-{2-Phenyl­
mercapto-ithoxy)-3,4-dihydrocarbostyrlt und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 185-186°C, 
Ausbeute: 94% der Theorle. 

Belsplel 49 
6-{3-Phenylmercapto-propoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-(3-Brom­
propoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
111-118°0) und Thiophenol. 

Schmelzpunkt: 111-112°0, 
Ausbeute: n% der Theorie. 

Belsplel 50 
6-(3-Phenylsulflnyl-propoxy)-S,4-dlhydrocarbosty-
ril · 

Hergestellt analog Belsplel 2 aus 6-[3-(Phenyl-
mercapto}-propoxy}-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 131,5-133,5°0, 
Ausbeute: 67% der Theorie. 

Belsplel 51 ' 
6-{6-Phenylmercapto-hexoxy)-3.4-dihydrocarbo­
styrll 

Hergestellt analog Beisplel 1 aus 6-(6-Brom-
hexoxy)-3,4-dlhyd rocarbostyril (Schmelzpunkt- · 
107,5-108°0) und Thiophenol. 

Schmelzpunkt: 112,&-113 °C, 
Ausbeute: 34% der Theorle. 

Belspiel 52 
6-(6-Phenylsulfinyl-hexoxy)-3,4-dihydrocarbostyrit 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(6-Phenyl­
mercapto-hexoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 119,5-121,5 °C, 
Ausbeute: 35% der Theorie. 

Belsplel 53 
7-(4-Phenylmercaptobutoxy)-3,4-dlhydrocarbosty­
ril 

Hergestellt analog Beispiel 4 aus 7-Hydroxy-3,4-
dlhydrocarbostyril (N. Shigematsu et al. in Chem. 
Pharm. Bull 1961, 970-975) und 4-Phenylmercap­
to-butylbromid (Kp0 ,02:96-103 °C). 

Schmelzpunkt 121-123 °C, 
Ausbeute: 72% der Theorle. 

Belspiel 54 
7-(4-Phenylsulflnyl-butoxy}-3,4-dlhydrocarbostyrll 

Hergestellt analog Belspiel 4 aus 7-Hydroxy-3,4-
dlhydrocarbostyril (N. Shigematsu et al. In Chem, 
Pharm. Bull. 1961, 970-975) und 4-Phenylsulfinyl­
butylbromld. 

Schmelzpunkt: 134-136 °C, 
Ausbeute: 80% der Theorle. 

Beispiel 55 
7-( 4-Phenylsulfonyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbosty­
ril 

Hergestellt analog Befspiel 4 aus 7-Hydroxy-3,4-
dlhydrocarbostyril (N. Shigematsu et al. in Chem . 

\ 
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t e ~~~rm. Bull. 1961, 970-975) und 4-Phenylsulfonyl-
butylbromid. . . 

Schmelzpunkt 178,5-179,5°C, 
Au$beute: 74% der Theorie. 

'l 
Beispiel 56 . 
8-(4-Phenylmercaptobutoxy)-3,4-dihydrocarbosty­
ril · _ ..-

Hergestellt analog Beispiel 4 aus 8-Hydroxy-3,4-
dlhydrocarbostyril {J. 0. Loudon et al. in J. Chem. 
Soc. 1955, 743-744) und 4-Phenylmercapto-butyl­
bromid (Kp0 ,02:96-103 °C). 

Schmelzpunkt: 101-102°C, 
Ausbeute: 75% der Theorie. 

Beispiel 57 
8-(4-Phenylsulfinyl-butoxy}-3,:t-dlhydrocarbe>Styril 

Hergestellt analog Beispiel 4 aus 8-Hydroxy-3,4-· 
dlhydrocarbostyrll (J.D. Loudon et al. in J. Chem. 
Soc. 1955, 743-744) und Phenylsulfinylbutyl"' 
bromid. 

Farbloses Harz, 
Ausbeute: 60% der Theorle. • _. 
R,.Wert: \Q,60 (Dunnschichtchromatogramnt an 

Kleselgel - Laufmittel: Benzol/Athanol/konz. Am­
monlak = 75/2511). . : 

Beispiel 58 
8-( 4-Phenylsulfonyl-butoxy)-3,4-dihyd rocarbosty­
rll 

Hergestellt analog Beispiel 3 aus 8-(4-Phenyl­
mercapto-butoxy)-3,4-d ihydrocarbostyri I und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 114,5-115°C, 
.Ausbeute: 60% der Theorie. 

Beisplel 59 
6-[4-(2-Benzthiazolyl-sulfonyl)-butoxy]-3,4-dlhy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-[4-(2-Benz­
thlazolyl-ritercapto)-butoxyJ-3,4-dihydrocarbo­
styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 1~ 149 °C, 
Ausbeute: 61 % der Theorle. 

Beispiel 60 
6-[4-(2-Chinolylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocar-
bostyril · · 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus S.(4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
142-147°C) und 2-Mercaptochinolin. 

Schmelzpunkt: 115°C, 
Ausbeute: 64% der Theorle. 

Beispiel 61 
6-{4-(2-Chinazolin-4-on-yl-mercapto)-butoxy]-3,4-
dihydrocarbostyril · 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-{4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 
142-147 °C) und 2-Mercaptochinazolin-4-on. 

Schmelzpunkt: 184,5-188°C, 
Ausbeute: 63% der Theorie. 
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Beispiel 62 
6-(4-Triphenylmethylmercapto-butoxy)-3,4-dihy-
drocarbostyril _ · 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-(4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
142-147 °C) und Triphenylmethylmercaptan. 

Schmelzpunkt: 169-170°C, 
Ausbeute: 89% der Theorie. 

Beispiel 63 
6-[2-(2-Naphthylmercapto)-ithoxy]-3,4-dihydro­
carbostyri I 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-(2-Chlor-
ithoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
147-148°C) und 2-Naphthylmercaptan .. , 

Schmelzpunkt: 147,5-147,8 °C, 
Ausbeute: n% der Theorie. 

Beispiel 64 
6-[2-(2-Naphthylsulflnyl)-ithoxyJ-3,4-dihydrocar.., 
bostyril ·.· 

Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-[2-(2-Naph­
thylmercapto)-ithoxy]-3,4-dihydrocarbostyrll und 
Wasserstoffperoxid. · 

Schmelzpunkt 186,5-187,5 °C, 
Ausbeute: 88% der Theorie. 

Belsplel 65 
6-(2-(4-Biphenylylmercapto)-ithoxy}-3,4-dihydro-
carbostyril · 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-{2-Chlor-
ithoxy)-3,4-dihydrocarbostyrll (Schmelzpunkt: 
152,5-153,5°C) und 4-Mercaptobiphenyl. 

Schmelzpunkt: 192-194°C, 
Ausbeute: 92% der Theorie. 

Beispiel 66 
6-[2·(4-Blphenylyl-sulflnyl)-ithoxy)-3,4-dihydro-
carbostyrU . . 

Hergestellt analog Beisplel 2 aus 6-[2-(4-Bi­
phenylylmercapto)-ithoxy}-3,4-dihydrocarbostyril 
und Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt: .195-196 °C, 
Ausbeute: 66% der Theorie. 

Beisplel 67 
6-{3-(2-Pyridylmercapto)-propoxy]-3,4-dihydrocar­
bostyril 

Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-{3-Brom­
propoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 2-Mercap­
topyrldin. 

Schmelzpunkt 108-108,5°C, 
Ausbeute: 42% der Theorie. 

Beispiel 68 
S.(4-Phenylsulflnyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 

1,6 g 6-(4-Phenylmercapto-butoxy)-3,4-dihydro­
carbostyril werden In 50 ml Methanol gelost und 
mit 0,9 g N-Bromsucclnimid varsetzt. Man rOhrt 
bei Zimmertemperatur wihrend 15 Stunden, ver­
dunnt mit 500 ml 80 °C helssem Wasser und de­
kantiert von dem zunichst oligen Ruckstand ab, 
der allmihlich durchkrlstallisiert. Nach Umkristal­
lisieren aus Xylol erhilt man weisse Kristalle vom 
Schmelzpunkt 144-145°C. 

Ausbeute: 1,2 g (66% der Theorie). 

\ 
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Belspiel 69 f 

6-{4-Phenylsulflnyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 
3,3 g 6-(4-Phenylmercaptc>butoxy)-3,4-dihydro­

carbostyril werden in 50 ml Methylenchlorid ge- · 
16st, auf-70°C abgekOhlt und dann mit einer LO­
sung von 1,5g Sutfurylchlorld in 5 ml Methylen­
chlorid tropfenweise .versetzt. Nach 15 Stunden 
wird mit 20 ml 95%igem Athanol versetzt und 
durch Entfernen des Kuhlbades auf Raumtem­
peratur' erwirmt Man neutralisiert mit.wissriger 
Sodaloaung, trocknet die Methylenchloridphase 
mlt Natriumsulfat, dampft das Loaungsmittel ab 
und kristallisiert den ROckstand aus Toluol um. 

Schmelzpunkt 143-145°C, 
Ausbeute: 2,8 g (81 % der Theorie). 

Belsplel 70 . . 
5-( 4-Phenylmercapto-butoxy)-3,4-dlhydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Belsplel 4 aus 5-Hydroxy-3,4-. 
dlhydrocarbostyril und 4-Phenylmercaptobutyi;. . 
bromid. .· 

Schmelzpunkt 15&-157°C, 
Ausbeut~: 64% der Theorle. . 

Belsplel 71 . 
5-(4-Phenylsulflnyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril ' 

Hergestellt analog Beispiel 4 aus S-Hydroxy-3,4-
dihydrocarbostyril und 4-Phenylsulfinylbutyl-
bromid. 

Schmelzpunkt 1~138°C, 
Ausbeute: 64% der Theorie. 

Beispiel 72 
5-(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbosty­
rll 

Hergestellt analog Beisplel 4 aus 5-Hydroxy-3,4-
dihydrocarbostyril und 4-Phenylsulfonylbutyl­
bromid. 

Schmelzpunkt: 187-189 °C, 
Ausbeute: 73% der Theorle. -. 

Beispiel 73 
6-[4-{2-Naphthylsulfonyl)-butoxy]-3,4-dihydrocar­
bostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 3 aus 6-[4-(2-Naph­
thylmercapto)-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 173-175°C, 
Ausbeute: 95% der Theorie. 

Belspiel 74 
6-[4-{4-Biphenylylsulfonyl)-butoxy)-3,4-dihydro­
carbostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 3 aus 6-(4-(4-Bi­
phenylylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbostyril 
und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 232-234,5 °C, 
Ausbeute: 83% der Theorie. 

Beisplel 75 
6-( 4-Phenylsulfonyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbosty­
ril 
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Hergestellt analog Belspiel 3 aus 6-(4-Phenyl-­
sulfinyl-butoxy}-3,4-dihydrocarbostyril und Was­
serstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 157~158°C; 
· Ausbeute: 88% der Theorie 

Belspiel 76 
6-(4-(2-Pyridylsulfonyl)-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 3 aus 6-(4-(2-Pyri­
dylsulfinyl)-butoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt 123,8-125 °C, 
Ausbeute: 76% der Theorie. 

Beispiel 77 
5-(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-carbostyrll 

1,8 g S-(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-3,4-dihydro­
carbostyril werden in 45 ml Dioxan geloat, mit 
1,87 g 2,3-0lchlor-5,6-dicyanobenzochinon ver~ 
setzt und im Olbad 2,5 Stunden lang zum Sieden 
erhitzt. Man flltriert helss und wischt den unl6sli­
chen ROckstand, der sich wihrend der Reaktlon 
gebildet hat, mit heissem Oioxan aus. Die ver­
elnlgten Filtrate werden mit 100 ml Chloroform 
verdunnt und mehrmals mit lnsgesamt 150 ml 2N-
Natronlauge ausgeschuttelt. Nach dem Trocknen 
der Chloroformextrakte mit Natrlumsulfat und Filt­
rieren in Gegenwart von Aktlvkohle wlrd einge­
engt und mit Essigester versetzt, bis sich weisse 
Kristalle abscheiden. 

Schmelzpunkt: 182-183°C, 
Ausbeute: 850 mg (47% der Theorie}. 

35 Beispiel 78 
5-( 4-Phenylmercapto-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 77 aus 5-(4-Phenyl­
mercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 2,3-
0ichlor-5,6-dicyano-benzochinon. 

40 Schmelzpunkt: 185-187°C, 
Ausbeute: 40% der· Theorle. 

Beispiel 79 
5-(4-Phenylsulflnyl-butoxy)-carbostyril 

45 0,56 g 5-(4-Phenylmercapto-butoxy)-carbostyrll 
werden mit 0, 165 ml 30%igem Wasserstoffper­
oxid, gel6st in 8 ml Eisesslg, versetzt, mit Wasser 
verdunnt und zweimal mlt Chloroform extrahiert. 
Der Chloroformextrakt wlrd mit verdunnter Sod• 

50 lasung, mit Wasser gewaschen, Ober Magnesium­
sulfat getrocknet und eingeengt. Nach Versetzen 
mit Esslgester erhilt man farblose Krlstalle vom 
Schmelzpunkt 15&-157°C. 

55 
Ausbeute: 389 mg (65% der Theorie). 

Beispiel 80 
6-( 4-Phenylmercapto-butoxy)-carbostyril 
· Hergestellt analog Beispiel 77 aus 6-(4-Phenyl­
mercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 2,3-

60 Dlchlor-4,5-dicyano-benzochinon. 
Schmelzpunkt 162-164°C, 
Ausbeute: 35% der Theorie; 

Beispiel 81 
85 6-( 4-Phenylsulfi nyl-butoxy}-carbostyril 

12 
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t e H~rgestellt analog Beispiel 77 aus 6-(4-Phenyr'­

sulfinYl-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyrll und 2,3-
0ichlor-5,6-dicyano-benzochinon. Zur Reinigung 
wlrd an einer Kieselgelsiule mit einem Gemisch 
von Benzol/Athanollkonz. Ammoniak == 75/25/3 
chromatographiert:' · 

Schmelzpunkt: 181-182,5 °C, 
Ausbeute: 48% der · Theorle. 
Aus den ersten Fraktionen der Siulenchromato­

graphle isoliert man in einer Ausbeute von 15% 
der Theorie 6-(4-Phenylmercapto-butoxy)-carbo­
styril vom Schmelzpunkt 162-164°0. 

Belspiel 82 

5 

10 

6-(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-carbostyril 15 

Hergestellt analog Beispiel 77 aus 6-(4-Phenyl­
sulfonyl-butoxy)-3,4-dlhydrocarbostyrlt und 2,3-
Dichlor-5,6-dicyano-benzochinon. Die Reinigung 
erfolgt durch Siulenchromatographie an Kiesel-
gel (Korngr6sse: 0,2-0,S mm) mit Chloroform/M• 20 
thanol/Essigsiureithylester == 41111. 

Schmelzpunkt 212-213 °C, 
Ausbeute: 54% der Theorie. 

Beispiel 83.., . 
5-(4-Phenylmercapto-butoxy)-carbostyril 

Eine Mlschung aus 32,3 g ~Hydroxycarbostyril. 
30 g Kaliumcarbonat und 650 ml uber Molekular-
sieb getrocknetem Dlmethylsulfoxid wird mit 49 g 
4-Phenylmercaptobutylbromid versetzt. Man ruhrt 
20 Stunden bei 25 °C, verdunnt mit 3 Liter Wasser 
und saugt das auskristaltisierte Reaktionsprodukt 
ab. 

Schmelzpunkt 185-187°C (aus Toluol), 
Ausbeute: 45,0 g (70% der Theorie). 

Beispiel 84 
5-(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Belsplel 79 aus 5-(4-Phenyl­
mercapto-butoxy)-carbostyril und 4 Mot Wasser­
stoffperoxid bel elner Temperatur von 60°C und_ 
einer Reaktionszalt von 14 Stunden. 

Schmel:z:punkt: 182-183°C, 
Ausbaute: 73% dei' Theorle. 

Beispiel 85 
6-( 4-Phenyl mercapto-butoxy)-carbostyril. . 

Hergestellt analog Beispiel 83 aus 6-Hydroxy­
carbostyril und 4-Phenylmercaptobutylbromld. 

Schmelzpunkt: 161-163 °C, 
Ausbeute: 78% der Theorie. 

Belsplel 86 
6-( 4-Phenylsulfinyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Belspiel 79 aus 6-(4-Phenyl­
mercapto-butoxy)-carbostyril und Wasserstoff­
peroxld. 

Schmelzpunkt: 181-182°C, 
Ausbeuta: 68% der Thaorle. 

Beispiel 87 
6-(4-Phenylsulflnyl-butoxy)-carbostyril 

Hergastellt analog Beispiel 83 aus 6-Hydroxy­
carbostyril und 4-Phenylsulfinylbutylbromid. 

··-

Schmelzpunkt: 181-182°C, 
Ausbeute: 71 % der Theorie. 
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Beisplel 88 
7-(4-Phenylsulflnyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 77 aus 7-(4-Phenyl­
sulflnyt4>utoxy)-3,4-dihydrocarbostyril. 

Schmelzpunkt: 193-194°C, 
Ausbeute: 51 % der Theorie. 

Belspiel 89 
8-{4-Phenylmercapto-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Baispiel 77 aus 8-{4-Phenyl­
mercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 2,3-
Dichtor-5,6-dicyano-benzochinon. 

Schmelzpunkt: 119-120°C, 
Ausbeute: 40% der Theorie. 

Beispiel 90 
. 8-(4-Phenylsulflnyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Baispiel 79 aus 8-(4-Phenyl­
mercapto-butoxy)-carbostyrll durch Oxidation mlt 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 125,5-126,5°C, 
Ausbeuta: 60% der Theorie. 

Belspiel 91 
~(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-carbostyrll 

100 mg. 5-(4-Phenylsulfonyl-butoxy)-3,4-dihy-
drocarbostyril warden mit 30 mg Palladium/Kohle 
und 1 ml Mesitylen zum Sieden am Ri.lckfluss er­
hitzt. Nach 3,5 Stundan werden weitera 30 mg Pal­
ladium/Kohle z1i1gafUgt und waitere 9 Stundan ar­
hitzt. Danach wird heiss filtriert, das Filtrat einge­
dampft und der Ruckstand an einer Kieselgel­
siule mit einam Gemisch von BenzollAthanol/ 
konz. Ammonlak = 75/25/3 chromatographiert. 
Man erhalt neben unumgesatztem Ausgangs­
material 9 mg >(4-Phanylsulfonyl-butoxy)-carbo­
styril vom Schmelzpunkt 182-183°C. 

Beispiel 92 
6-(4-Amino-iminomethylmarcapto-butoxy)-3,4-di- · 
hydrocarbostyrll 

18 g 6-(4-Brombutoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 
werden zusammen mit 5 g Thloharnstbff In 250 ml 
Wasser so lange zum S.laden arhitzt bis alles in 
Losung gagangan ist (ca. 4 Stunden). Nach dem· 
Abkuhlen extrahiart man die Verunreinigungen 
mit Chloroform und stetlt mit Ammonlak alkalisch. 
Die ausgeschiedanen Kristalle werden abgesaugt 
und getrocknet. . 

Schmelzpunkt 140-141,8°C, 
Schmelzpunkt des Hydrochlorfds: 208-211°C, 
Ausbeute: 90% der Theoria. 

Beispiel 93 
6-( +Phenylsulfonyt)-butoxy-3,4-dihydrocarbosty-
ril . 

fo7 mg 6-(4-Phanylsulfonyl)-butoxy-carbostyril 
warden in 15 ml Methanol suspendlart, mit 40 mg 
Palladium/Koh le versetzt und bei 50 °C und einem 
Wasserstoffdruck von 2,5 bar 14 Stunden lang hy­
driert. Nach Abfiltrieren des Katalysators und Ein­
engen der klaren L0sung erhilt man farblose Krl­
stalle. 

Schmelzpunkt 153--154°C, 
Ausbeute: 89 mg (83% der Theorie). 
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Beispiel 94 
6-(4-Benzylmercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­

styril 
2,5 g 6-(4--Mercaptobutoxy}-3,4-dihydrocarbo­

styril; gel0st in ~5 ml Dimethylsulfoxid, werden 

unter Ruhren mif 1,4 g Kaliumcarbonat und an­

schllessend mit 1,3 ml Benzylchlorid versetzt. 

Nach 15 Stunden Ruhren bei Raumtemperatur, 

verdunnt man mit 200 ml Wasser, trennt die aus­

geschiedene olige Substanz ab und kristallisiert 

aus Essigester um. 
Schmelzpunkt 76--78 °C, 

-Ausbeute: 2,8 g {82% der Theorie}. 

Beispiel 95 
6-(5-Phenylmercaptopentoxy)-3,4-dihydrocarbo­

styril 
Hergestellt analog Beisplel 1 aus 6-{5-Brom­

pentoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und Thiophenol. 

Schmelzpunkt 117-119°C, · 

Ausbeute: 71 % der Theorie. 

Beispiel 96 
6-{5-Phenylsulfinyl-pentoxy)-3,4-dihydrocarbosty-

ril · 

Hergestellt analog Belspiel 2 aus 6-{5-Phenyt-

mercapto-pentoxy)-3;4-dlhydrocarbostyrll und 

Wasserstoffperoxid. 
Schmelzpunkt 104-109,5°C, 

Ausbeute: 66% der Theorie. 

Beispiel 97 
6-(5-Phenylsulfinyl-pentoxy)-3,4-dihydrocarbosty­

ril 
Hergestellt analog Belspiel 3 aus 6-{5-Phenyl-

mercapto-pentoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und· 

Wasserstoffperoxid. 
Schmelzpunkt: 136,5--137,8°C, 

Ausbeute: 62% der Theorle. 

Beispiel 98 
6-[5-(2-Pyrldyl-mercapto)-pentoxy]-3,4-dihydro­

carbostyril, 
Hergestellt analog Beisplel 1 aus 6-(5-Brom­

pentoxy)-3,4-dlhydrocarbostyrll und 2-Mercap­

topyridln. 
Schmelzpunkt 113-114,8 °C, 

Ausbeute: 76% der Theorie. 

Beispiel 99 
6-[ 4-( 4-Hydroxyphenylmercapto)-butoxy}-3,4-di hy­

drocarbostYrll 
Hergestellt analog Belspiel 1 aus 6-(4-Brom­

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 4-Hydroxythio­

phenol. 
Schmelzpunkt 191,5--193,0°C, 

Ausbeute: 83% der Theorie. 

Beispiel 100 
6-[4-( 4--Hydroxyphenylsulfinyl)-butoxy)-3,4-dlhy­

drocarbostyrll 
Hergestellt analog Beispiel 2 aus 6-(4-(4-Hy­

droxyphenylmercapto}-butoxy]-3,4-dlhydrocarbo­

styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 208-207,8°C, 

Ausbeute: 84 o/o der Theorie. 
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Beispiel 101 
6-[4-(4-Hydroxyphenylsulfonyl)-butoxy]-3,4-dihy­

drocarbostyril 
Hergestellt analog Beispiel 3 aus 6-(4-(4-Hy,. 

droxyphenylmercapto)-butoxy}-3,4-dihydrocarbo­

styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 219-219,5 °C, 

Ausbeute: 78% der Theorie. 

Beisplel 102 
6-[ 4-(4-Acetami nophenyl mercapto)-butoxy}-3,4-­

dlhydrocarbostyril 
Hergestellt analog Beispiel 1 aus 6-{4-Brom­

butoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril und 4-Acetamino­

thiophenol. 
Schmelzpunkt: 162,5--163,0 °C, 

Ausbeute: 65% der Theorie: 

Beispiel 103 
6-(4-(4-Acetamlnophenylsulfinyl)-butoxy]-3,4-di­

hydrocarbostyril 
Hergestellt analog Belsplel 2 aus 6-(4-(4-Acet­

aminophenylmercapto)-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­

styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 202-203 °C, 
Ausbeute: 55% der Theorie. 

Belsplel 104 
6-( 4-(4-Acetaml nophenylsulfonyl}-butoxy]-3,4-di­

hydrocarbostyrll 
Hergestellt analog Beispiel 3 aus 6-(4-(4-Acet­

aminophenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbo­

styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 143,5--147°C, 

Ausbeute: 88% der Theorie. 

Beispiel 105 
6-[4-(4,5-Dl-p-chlorphenyl-oxazol-2-yl-mercapto).:. 

butoxy]-3,4-dlhydrocarbostyrl I 

Hergestellt analog Belsplel 1 aus 6-(4-Brom-. 

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und 2-Mercapto-

4,5-dl-p-chlorphenyl-oxazol. 
Schmelzpunkt: 11~115°C, 
Ausbeute: 70% der Theorie. 

- Beispiel 106 
6-{4-(2-Pyrldylsulfinyl)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel n aus 6-{4-{2-Pyri-

dylsulflnyl)-butoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril und. 

2,3-Dichlor-5,6-dicyano-benzochinon. 

Schmelzpunkt: 152-154°C, 
Ausbeute: 48% der Theorie. 

Beispiel 107 
6-(4-Phenylmercapto-butoxy)-3,4-dihydrocarbo­

styril 
Hergestellt analog Beispiel 93 aus 6-(4-Phenyl­

mercapto-butoxy)-carbostyril durch katalytlsche 

Hydrierung mit Rhenium-Vll-sulfid als Katalysator. 

Schmelzpunkt: 121-122°C, 
Ausbeute: 67% der Theorie. 

Belspiel 108 
8-(4--Phenylsulfonyl-butoxy)-carbostyril 
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e Hergestellt analog Beispiel n aus 8-{~Phenyl­
sulfonyl-butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril und , 2,3-

Dichlor-5,6-dlcyano-benzochinon. 

Schmelzpunkt 146-147 °C, 
Ausbeute: 41 % der Theorie~ 5 

·. -

' Beispiel 109 _ 
7-( 4-Phenyl mercapto-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 77 aus 7-(4-Phenyl­

mercaptobutoxy)-3;4-dihydrocarbostyril und 2,3-

Dichlor-5,6-dicyano-benzochinon. 

Schmelzpunkt 157,5-158,5°C, 

Ausbeute: 54% der Theorie. 

Beispiel 110 
6-[4-{2,5-Dichlorphenylmercapto)-butoxy}-3,4-dl-· 

hydrocarbostyril . · · 

In 54 ml Methanol IC>st man 2,21 g (0,0315 Mol) 

Kaliummethylat zusammen mit 5, 76 g (0,0315 Mol) 

98o/oigem 2,5-Dlchlorthiophenol und fugt dazu 

8,94 g (0,03 Mol) 6-{4-Brombutoxy)-3,4-dihydrocar­

bostyril (Schmelzpunkt 142~147 °C). Man erhitzt 

zum Sieden am Ruckfluss, wobei zunichst Klar­

losung erfolgt t.lach etwa 5 Minuten-scheldet sich 

soviet kristallines Reaktionsprodukt aus, dass das 

Reaktionsgemisch zu einem kaum mehr ruhr­

baren Kristallbrei erstarrt. Nach einer Stunde 

kuhlt man auf Raumtemperatur ab, saugt ab und 

kristallisiert aus Athanol um. Man erhalt tarblose. 

Kristalle vom Schme1zpunkt 133-134°C. 

Ausbeute: 10,60 g (89, 1 o/o der Theorie). 

Beispiel 111 
6-[4-(2,5-Dichlorphenylsulfinyl)•butoxy]-3,4-dihy,. 

drocarbostyril 
Man suspendiert in 40 ml Eisessig 5,55 g 

(0,014 Mol) 6-(4-(2,5-Dichlorphenylmercapto)-but­

oxy}-3,4-dihydrocarbostyril und versetzt mit 

1, 19 ml einer 40,06o/oigen wissrigen Losung von 

Wasserstoffperoxid (0,014 Mol), gelC>st in 1,5 ml 

Elsesslg, und ruhrt bei Zimmertemperatur. Die 

Suspef!sion hellt sich auf und es entsteht eine fast 

klare LC>sling. Nach 70 Stunden haben sich weisse 

Kristalle abgeschieden. Man saugt ab und kristal­

lisiert aus Athanol um. 
Schmelzpunkt: 185-186°C, 
Ausbeute: 5,43 g (94, 1 % der Theorie). 

Beispiel 112 
6-[4-(2,5-Dichlorphenylsulfonyl)-butoxy)-3,4-dihy­

drocarbostyrll 
2,97 g (0,0075 Mol) 6-[4-{2,5-Dichlorphenylmer­

capto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbostyrll werden in 

15 ml eiskalte Ameisensiure eingetragen und mit 

1,49 ml 40,08o/oigem Wasserstoffperoxld (0,0175 

Mol) versetzt. Man ruhrt 2,5 Stunden und verdunnt 

dann mit der dreifachen Menge Wasser. Die aus­

geschiedenen Kristalle werden aus Athanol um­

kristallisiert. 
Schmelzpunkt: 174,5-175.5°C, 

Ausbeute: 1,99 g (61,9% der Theorie). 

Beispiel 113 
6-(4-(3,4-Dichlorphenylsulfonyl)·butoxy]-3,4-dihy­

drocarbostyril 
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Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-{3,4-

Dlchlorphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocar­

bostyril (Schmelzpunkt 116,5-118°C) und Was­

serstoffperoxld. 
Schmelzpunkt: 172-173°C, 
Ausbeute: 96% der Theorle. 

Belspiel 114 
6-(4-( 4-Hydroxy-3,5-di-tert. butyl-phenylmercapto)­

butoxy}-3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brorn­

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril · (Schmelzpunkt: 

142-147 °C) und 4-Hydroxy-3,5-di-tert.butylthio­

phenol. 
Schmelzpunkt: 146-147 °C, 
Ausbeute: 68,8% der Theorie. 

Beispiel 115 
6-( 4-(4-Hydroxy-3,5-di-tert.-butyl-phenylsulfi nyl)­

butoxy)- · 

3,4-dlhydrocarbostyrll · 
Hergestellt analog Beisplel 111 aus 6-[4-(4-Hy­

droxy-3,5-di-tert.-butyl-phenylmercapto)-butoxy)-

3,4-dihydrocarbostyril und Wasserstoffperoxid. · 

Schmelzpunkt: 170-171°C, 
Ausbeute: 80, 7% der Theorie. 

Beisplel 116 
6-[4-{4-Hydroxy-3,5-di-tert.butyl-phenylsulfonyl)­

butoxy}-
3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(4-Hy­

droxy-3,5-di-tert.-butyl~phenylmercapto)-butoxy]
-

3,4-dihydrocarbostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 165-167°C, 
Ausbeute: 97 ,6% der Theorie. 

Beispiel 117 
6-[4-{2-Carboxyphenylmercapto)-butoxyJ-3,4-di­

hydrocarbostyril 
Hergestellt analog Beisplel 110 aus 6-(4-Brom­

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyrll und 2-Thloben­

zoesaure. 
Schmelzpunkt: 176-179°C, 
Ausbeute: 57,5% der Theorie. 

Beisplel 118 
6-(4-(2-Carboxy-phenylsulflnyl)-butoxy)-3,4-dihy­

drocarbostyril 
Hergestellt analog Beisplel 111 aus 6-(4-(2-

Carboxyphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocar­

bostyrll und Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt 194-196°0, 
Ausbeute: 77,2% der Theorie. 

Beispiel 119 
6-[ 4-( 4-Pyridylsulfi nyl)-butoxyJ-3,4-dihydrocarbo­

styrll 
Hergestellt analog Beisplel 110 aus 6-(4-Brom• 

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril u nd 4-Mercaptopy­

rid_in und anschliessende Oxidation des erhal­

tenen 6-[4-(4-Pyridylmercapto)-butoxy)-3,4-dihy­

drocarbostyrlls (Schmelzpunkt: 128-133°0) ana­

log Beispiel 123 mit Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 154 °C, 
Ausbeute: 57% der Theorie. 
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Belspiel 120 
6-[ 4-( 4-Pyridylsulfonyl)-butol<y]-3,4-dihydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Beisplel 112 aus 6-(4-(4-Pyri­
dylmercapto)-buto~]-3,4-dihydrocarbostyril und 
Wasserstoffperoxia. 

Schmelzpunkt: 179-183 °C, 
Ausbeute: 35,9% der Theorie. 

Beispiel 121 
6-(3-Benzylmercapto-propoxy)-3,4-dihydrocarbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(3-Brom­
propoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
142-147 °C) und Benzylmercaptan. 

Schme.lzpunkt: 97,5-99°C, 
Ausbeute: 58% der Theorie. 

Belsplel 122 .,, 
6-(3-Benzylsulfinyl-propoxy)-3,4-dihydrocarbosty­
ril · 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus ~(3-Benzy~ 
mercapto)-3,4-dihydrocarbostyril und Wasser:~ 
stoffperoxld. 

Schmelzpunkt: 144,5-147 °C, 
Ausbeute: 51 % der Theorie; 

Belsplel 123 
~[4-(2-Pyridyl-sulfonyl)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-(4-(2-Pyri­
dylsulfinyl)-butoxy]-carbostyril und Wasserstoff­
peroxid. 

Schmelzpunkt 179-180 °C, 
Ausbeute: 65,8% der Theorie. 

Beispiel 124 
4-Methyl-6-(4-phenylmercapto-butoxy)-Carbostyril 

5,25 g (0,03 Mol) 4-Methyl-6-hydroxycarbostyril 
[Schmelzpunkt: 326--330 °C, siehe R.R. Holmes et 
al. in J. Amer. Chem. Soc. 76, 2404 (1954}}, 8,09 g 
(0,033 Mol) 4-Phenylmercaptobutylbromid und 
6,22 g (O,o45 Mol) Kaliumcarbonat werden in 70 ml 
Dlmethylsulfoxid bei Raumtemperatur 16 Stunden 
lang geruhrt, danach mit Wasser verdunnt und die 
ausgeschiedenen Kristalle nach dem Trocknen 
aus Toluol umkrlstallisiert. 

Schmelzpunkt: 148-150°C, 
Ausbeute: 6,2 g (61,2% der Theorie). 

Beispiel 125 
4-Methyl-6-(4-phenylsulfinyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 124 aus 4-Methyl-6-
hydroxycarbostyril (Schmelzpunkt: 326-330°C) 
und 4-Phenylsulflnylbutylbromid. 

Schmelzpunkt 167-168°C, 
Ausbeute: 47,3% der Theorie. 

Beispiel 126 
4-Methyl-6-(4-phenylsulfonyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 124 aus 4-Methyl-6-
hydroxycarbostyrll (Schmelzpunkt: 326-330°C) 
und 4-Phenylsutfonylbutylbromid. 

Schmelzpunkt: 217-219°C, 
Ausbeute: 66,6% der Theorle. 

l 
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Beispiel 127 
4-Methyl-6-(4-(2-pyridylmercapto)-butoxy]-carbo­
styrll 

Hergestellt analog Beispfel 110 aus 4-Methyl-6-
5 (4-brombutoxy)i.carbostyril (Schmelzpunkt: 

217-219°C) und 2-Mercaptopyridin. 

10 

15 

20 

25 

30 

35 

40 

45 

50 

55 

80 

65 

16 

Schmelzpunkt 149-151°C, 
Ausbeute: 85, 7% der Theorie. 

Beispiel 128 
4-Methyl-6-( 4-(2-pyridylsulfi nyl)-butoxy]-carbosty­
rll 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 4-Methyl-6-
(4-(2-pyridylmercapto)-butoxy}-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 167-169°C, 
Ausbeute: 61,8% der Theorie. 

Beispiel 129 
4-Methyl-6-( 4-(2-pyridylsulfonyl)-butoxy}-carbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 4-Methyl-6-
(4-(2-pyrldylmercapto)-butoxy]-carbostyrll . und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 195-197°C, 
Ausbeute: 29,5% der Theorle. 

Beisplel 130 
4-Methyl-6-( 4-(2-chinolyl mercapto)-butoxy]-carbo-
styril · 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 4-Methyl-6-
(4-brombutoxy)-carbostyril und · 2-Mercaptochino­
lin. 

Schmelzpunkt: 162-163°C, 
Ausbeute: 81,9% der Theorie. 

Beispiel 131 
4-Methyl-6-(4-(2-chinolylsulfinyl)-butoxy]-carbo­
styril 

Hergestellt analog Belspiel 111 aus 4-Methyl-6-
(4-(2-chinolylmercapto)-butoxy)-carbostyrit und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 18~190°C, 
Ausbeute: 47,5% der Theorle. 

Belspiel 132 
4-Methyl-6-[4-(2-chinolylsulfonyl}-butoxy]-carbo­
styrll 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 4-Methyt-6-
(4-(2-chinolylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 1~203°C, 
Ausbeute: 31,5% der Theorie. 

Beispiel 133 
4-Methyl-6-[ 4-( 4-biphenylylsulfinyl}-butoxy]-car­
bostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 111aus4-Methyt-6-
(4-(4-biphenylylmercapto)-butoxy]-carbostyril 
(Schmelzpunkt: 174--176C) und Wasserstoffper­
oxid. 

Schmelzpunkt 161-162°C, 
Ausbeute: 59% der Theorie. · 
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• 9aelspiel 134 
6-[4-(~Chlorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Chlor­
butoxy);.carbostyril (Schmelzpllnkt: 206-208 °C) 
und 4-Chlorthiophenol. 

Schmelzpunkt 168-110oe, 
Ausbeute: 85% der Theorie. 

~-

' 
Beispiel 135 
6-{4-(4-Chlorphenylsulfinyl)-butoxy}-carbostyrn . 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-[4-(4-
Chlorphenylmercapto)-butoxy}-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 157-158°C, 
Ausbeute: 81% der Theorie. 

Belspiel 136 
6-{4-( 4-Chlorphenylsulfonyl)-butoxy)-carbostyrl I 

Hergestellt . analog Beisplel 112 aus. 6-{4-{4-
Chlorphenylmercapto)-butoxy)-carbostyrll und· 
Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt: 197-199°C, 
Ausbeute: 99% der Theoria 

Beispiel 137 
6-(4-(3,4-Dichlorphenylmercapto)-butoxy]-carbo-· 
styrll 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und 3,4-Dichlorthiophenol. 

Schmelzpunkt: 149-152°C, 
Ausbeute: 60% der Theorie. 

Beispiel 138 
6-(4-(3,4-Dichlorphenylsulfinyl)-butoxy]-carbosty-
ril · 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-( 4-(3;4-
Dichlorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schm,lzpunkt: 191-196°C, 
Ausbeute~ 87% der Theorie. 

Beisplel 139 
6-[4-(3,4-Dichlorphenylsulfonyl)-butoxy)-carbosty­
rll 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(3,4-
0ichlorphenylmercapto)-butoxy}-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 188-190°C, 
Ausbeute: 83% der Theorie. 

Beispiel 140 
6-[4-(2,5-Dichlorphenylmercapto)-butoxy]-carbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
buto!(y)-carbostyril und 2,5-Dichiorthiophenol. 

Schmelzpunkt: · 175--176 °C, 
Ausbeute: 85% der Theorie. 

Belspiel 141 
6-(4-(2,5-0lchlorphenylsulfinyl)-butoxy]-carbosty­
ril 
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Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-{4-(2,5-­
Dichlorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyrll und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 200-202 °C, 
Ausbeute: 75% der Theorle. 

Beispiel 142 
... . 6-(4--(2,5-Dichlorphenylsulfonyl)-butoxy)-carbosty­

ril 
Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(2,s.; 

Dichlorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid in Ameisensiure. 

Schmelzpunkt 203-205 °C, 
Ausbeute: 79% der Theorie. 

Beispiel 143 
6-[4-{4-Fluorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Bro~ 
butoxy)-carbostyril und 4-Fluorthiophenol. 

Schmelzpunkt 14&-150°C, 
Ausbeute: 85% der Theorie. 

Beisplel 144 
6-(4-(4-Fluorphenylsulfinyl}-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Belspiel 111 aus 6-(4-(4-
Fluorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 164-165°C, 
Ausbeute: 50% der Theorie. 

Beispiel 145 
6-(4-(4-Fluorphenylsulfonyl)-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-(4-(4-
Fluorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid in Ameisensiure. 

Schmelzpunkt: 209-211 °C, 
Ausbeute: 59% der Theorie. 

Beispiel 146 
6-( 4-( 4-Hydroxy-3,5-di-tert. butyl:-phenyl mercapto)­
butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und 4-Hydroxy-3,5-di-tert.butyl-thiophenol 
(Schmelzpunkt: 84,5-86,0 °C). 

Schmelzpunkt 172-173°C, 
Ausbeute: 77% der Theorie. 

Beispiel 147 
6-( 4-( 4-Hydroxy-3,5-di-tert. butylphenylsulfinyl)­

butoxy]-carbostyril 
Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(4-Hy­

droxy-3,5-di-tert,-butylphenylmercapto)-butoxy]­
carbostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 192-194°C, 
Ausbeute: 83% der Theorie. 

Beispiel 148 
6-[4-{4-Hydroxy-3,5-di-tert.butylphenylsulfonyl)­
butoxy}-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(4-Hy-. 
droxy-3,5-di-tert.butylphenylmercapto)-butoxy)­
carbostyril und Wasserstoffperoxid in Ameisen-
siure. . 

Schmelzpunkt: 242-244 °C, 
Ausbeute: 92% der Theorie. 
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Beispiel 149 
6-[+.(4-Biphenylyl-mercapto)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und 4-Biphenylmercaptan. 

Schmelzpunkt: 191-192°C, 
Ausbeute: 82% der Theorie. 

Beispiel 150 
6-[4-( 4-Biphenylylsulfinyl)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Seispiel 111 aus 6-[4-(~Bi­
phenylylmercapto}-butoxy]-carbostyril und Was­
serstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 196-197 °C, 
Ausbeute: 80% der Theorie. 

Beispiel 151 
6-[ 4-( 4-Biphenylyl-sulfonyl)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel, 112 aus 6-[4-(4-Bi­
phenylyl-mercapto)-butoxy]-carbostyril und Was­
serstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 213-215°C, 
Ausbeute: 73% der Theorie. 

Beispiel 1S2 
6-[4-( 4-Nitro-phenylmercapto)-butoxy]-carbostyrir 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy}-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und 4-Nitrothiophenol. 

Schmelzpunkt: 184--185 °C, 
Ausbeute: 96% der Theorie. 

Beispiel 153 
6-( 4-( 4-Nitrophenylsu lfi nyl}-butoxy)-carbostyri I 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(4-Ni­
trophenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und Was­
serstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 183-184°C, 
Ausbeute: 77% der Theorie. 

Beispiel 154 
6-{ 4-( 4-Nitfophenylsulfonyl)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(4-Ni­
trophenylsulfinyl)-butoxy]-carbostyril und Was­
serstoffperoxid in Ameisensaure. 

Schmelzpunkt: 230-232 °C, 
Ausbeute: 70% der Theorie. 

Beispiel 155 
6-[4-(2-Chinolylmercapto)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und 2-Mercaptochinolin. 

Schmelzpunkt 132 °C, 
Ausbeute: 99% der Theorie. 

Beispiel 156 
6-[ 4-(2-Chi nolylsulfi nyl)-butoxy]-carbostyri I 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-[4-{2-Chi­
nolylmercapto)-butoxy]-carbostyril und Wasser­
stoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 161-162°C, 
Ausbeute: 66% der Theorie. 
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Beispiel 157 
6-[ 4-(2-Chi nolylsulfonyl)-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-{2-Chi­
nolylsulfinyl)-butoxy]-carbostyril und Wasserstoff­
peroxid in Ameisensiure. 

Schmelzpunkt 197-198°C, 
Ausbeute: 58% der Theorie~ 

10 Beispiel 158 
6-[2-(Phenylsulfinylmethyl)-benzyloxy]-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Eine Mischung aus 67, 1 g Phthalid, 51,3 ml Thio­
phenol, 35, 1 g Kaliummethylat und 250 ml Me-

15 thanol wird unter Riickfluss erhitzt. Anschliessend 
wird die erhaltene 2-Phenylmercaptomethylben­
zoesiure (Ausbeute: 78% der Theorie, Schmelz­
purikt: 108-110°C) mit MethanollThionylchlorld 
durch $tehenlassen bei -40 °C verestert. Nach an-

20 schliessendem Stehen Ober Nacht bei Raumtem-
peratur erhilt man 2-Phenylmercaptomethyl-ben­
zoesiuremethylester (Ausbeute: 89% der Theo­

. rie, Kp.o.07:145°C), welcher durch Reduktion mit 
Lithiumaluminiumhydrid in Diithylither in das 

25 2-Phenylmercaptomethyl-phenyl-carbinol (Aus­
beute: 97% der Theorie, Schmelzpunkt _64-65°C) 
iibergefiihrt wird. 

Diese Verbindung wird mit p-Toluolsulfochlorld 
zu 2-Phenylmercaptomethyl-phenylcarbinol-p-to-

30 luolsulfosiureester umgesetzt. (Di.innschicht­
chromatogramm: Kleselgel; Laufmittel: Chloro­
form/Essigester = 1 : 1; R1 = 0,8. Ausbeute: 55% 
der The.orie). Dieser Ester wird analog Beispiel 
125 mit 6-Hydroxy-3,4-dihydrocarbostyril umge-

35 setzt zu 6-[2-(Phenylmercaptomethyl)-benzyloxy)-
3,4-dihydrocarbostyril (Dunnschichtchromato­
gramm: Kieselgel; Laufmittel: Chloroform/Essig­
ester = 1 : 1, R, = 0,35; Ausbeut~: 64% der Theo­
rie). 

40 Diese Substanz wlrd analog Belspiel 111 mit 

45 

Wasserstoffperoxid zu 6-[2-(Phenylsulfinylme­
thyl)-benzyloxy]-3,4-dihydrocarbostyril oxidiert. 

Schmelzpunkt: 133-135°C, 
Ausbeute: 64% der Theorie. 

Beispiel 159 
6-[4-(Phenylmercaptomethyl)-benzyloxy]-3,4-di­
hydrocarbostyril 

50 In Dimethylsulfoxid werden in Gegenwart von 
Oberschusslgem Kaliumcarbonat p-Xylylendi­
chlorid und Thiophenol Im Molverhaltnis 1 : 1 bei 
Raumtemperatur zu 4-Ph.enylmercaptomethyl­
benzylchlorid (Kontrolle: Ounnschichtchromato-

55 gramtn) umgesetzt, welches ohne Isolation in der 
Reaktionslosung welter mit 6-Hydroxy-3,4-dihy­
drocarbostyril analog Beispiel 124 umgesetzt 
wird. 

Schmelzpunkt: 139-141°C, 
eo Ausbeute: 52% der Theorie. 

Beispiel 160 
6-[ 4-(Phenylsulfinyl methyl)-benzyloxy]-3,4-dihy-

65 drocarbostyril 

18 
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35 
! \ e H~rgestellt analog Beispiel 111 aus 6-~4-(Phe: 

nylmercaptomethyl)-benzyloxy}-3,4-dihydrocar-· 
bostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 179-181°C, 
Ausbeute: 61 o/o der Theorie. 

Beispiel 161 
6--(4-Cyclohexylmercap~butoxy}-carbostyrll . 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und Cyclohexylmercaptan. 

Schmelzpunkt: 1~159°C, 
Ausbeute: 89% der Theorie. 

Beispiel 162 
6--(4-Cyclohexylsulflnyl-butoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-Cy­
clohexylmercapto-butoxy}-caibostyrll und · Was­
serstoffperoxld. 

Schmelzpunkt 169-170°C, 
Ausbeute: 57% der Theorie; 

Beispiel 163 _ . 
6--[ 4-{4-Bromphenylmercapto}-butoxy]-carbostyril 

Hergestellt analog Beisplel 110 aus 6-{4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt 198-199°Ct 
und 4-Bromthiophenol. 

Schmelzpunkt: 156---158°C, 
Ausbeute: 53% der Theorie. 

Beispiel 164 
6-[ 4-(4-Brom phenylsulfiny1)-butoxyJ-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6--(4-(4-
Bromphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 168-170°C, 
Ausbeute: 65% der Theorle. 

Beispiel 165 
6-(4-(3-Methyl-4-brom-phenylmercapto)-butoxy)-
carbostyril · 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy}-carbostyril (Schmelzpunkt: 189-199°C) 
und 3-Methyl-4-brom-thiophenol. 

Schmelzpunkt 167-169°C, 
Ausbeute: 76% der Theorie. 

Beispiel 166 
6-[4-(3-Methyl-4-brom-phenylsulfinyl)-butoxy]­
carbostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(3-Me­
thyl-4-brom-phenylmercapto)-butoxyJ-carbostyril 
und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 169-172 °C, 
Ausbeute: 79% der Theorie. 

Beispiel 167 
S..[4-{3-Methyl-4-brom-phenyfsulfonyl)-butoxy]­
carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(3-Me­
thyl-4-brom-phenyl-mercapto)-butoxy)-carbostyril 
und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 163-167 °C, 
Ausbeute: 57% der Theorie. 
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Belspiel 168 
S..[4-(1,2,4-Triazol-3-yl-mercapto)-butoxy]-carbo­
styril 

Hergestellt analog Beisplel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril und 3-Mercapto-1,2,4-triazol. 

Ausbeute: 82% der Theorie. 

Beispiel 169 . 
6--(4-(2,4,5-Trichlorphenylmercapto)-butoxy)-car­
bostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brorn­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 19&-199°C) 
und 2,4,5-Trichlorthiophenol. 

Schmelzpunkt 1n-11a 0c, 
Ausbeute: 83% der Theorie. 

Beispiel 170 . ., 
S..{4-(2,4,5-Trichlorphenylsulfinyl)-butoxy}-carbo­
styril 

· Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(2,4,5-
Trlchlorphenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 206-208 °C, 
Ausbeute: 98% der Theorie. 

Belspiel 171 
6--(4-(3,5-Dlbrom-3-amino-phenylmercapto)-but- .· 
oxy}-3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brorn-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 
142-147°C) und 3,5-Dibrom-4-aminothiophenol. 

Schmelzpunkt: 90-92 °C, 
Ausbeute: 89% der Theorie. 

Bei~piel 172 
6-( 4-(3,5-Dibrom-4-amino-phenyl-sulfinyl)-but- . 
oxyJ-3,4-dihydrocarbostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6--(4-(3,5-Di­
brom-4-aminophenyl-mercapto)-butoxy)-3,4-dihy­
drocarbostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 144--146°C, · 
Ausbeute: 76% der Theorie. 

Beispiel 173 
6-{4-{3,5-Dibrom-4-amlno-phenylsulfonyl)-but­
oxy)-3,4-dlhydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beisplel 112 aus 6--(4-(3,5-Di­
brom-4-aminophenyl-sulfinyl)-butoxyJ-3,4-dihy­
drocarbostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 157-159 °C, 
Ausbeute: 87% der Theorie. 

Beispiel 174 
6-(4-(3,5-0ibrom-4-amino-phenylmercapto)-but-
oxy)-carbostyril · 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6--(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt 198-199°C) 
und 3,5-Dibrom-4-amino-thiophenol. 

Schmelzpunkt: 1~155°C, · 
Ausbeute: 86% der Theorie. 

Belspiel 175 
6-[4-(3,5-0ibtom-4-amino-phenylsulfinyl)-butoxy]­
carbostyril 
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Hergestellt analQg Beispiel 111aus6-[4-(3,5-f>i­
brom-4-aminophenyl-mercapto)-butoxy]-carbo­
styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: ~207 °c, 
Ausbeute: 79% der Theorie. 

' Beispiel 176 
6-(4-(3,5-Dlbrom-4-amino-phenylsulfonyl)-but-
oxy)-carbostyril · 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(3,5-01-
brom-4-amino-phenyl-mercapto)-butoxy]-carbo­
styril und Wasserstoffperoxid in Amelsensiure. 

Scl'!melzpunkt: 238-241°C, 
Ausbeute: 87% der Theorle. 

Beispiel 177 
6-(4-(4-Brom-3-methyl-phenyJmercapto)-butoxy)-
3,4-dihydro-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Bro~ 
butoxy)-3,4-dihydro-carbostyril (Schmelzpunkt: 
142-147 °C) und 4-Brom-3-methyl-thiophenol. 

Schmelzpunkt: 104--109 °C, 
Ausbeute: 81% der Theorie. 

Beispiel 178 
6-(4-(4-Brom-3-methyl-phenylsulflnyl)-butoxy]-3,4-
dihydrocarbostyrll · 

Hergestellt analog Beisplel 111 aus 6-(4-(4-
Brom-3-methyl-phenylmercapto)-butoxy]-3,4-di­
hydrocarbostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 12~130°C, 
Ausbeute: 75% der Theorie. 

Beispiel 179 
6-(4-(2,5-0ibrom-phenylmercapto)-butoxy]-3,4-di­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
142-147°C) und 2,5-0ibromthiophenol. 

Schmelzpunkt: 127-129°C, 
Ausbeute: 75% der Theorie . •.. 

Beispiel 180 
6-(4-(2,5-0ibrom-phenylsulfinyl)-butoxy)-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 111aus6-(4-(2,5-Di­
brom-phenylmercapto)-butoxy]-3,4-dlhydrocarbo­
styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 182-184°C, 
Ausbeute: 84% der Theorie. 

Beispiel 181 
6-(4-(2,s!.Oibrom-phenylmercapto)-butoxy]-carbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und 2,5-Dibrom-thiophenol. 

Schmelzpunkt: 178-185 °C, 
Ausbeute: 67% der Theorie. 

Beispiel 182 
6-[4-(2,5-Dibrom-phenylsulfinyl)-butoxy)-carbosty­
ril 
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Hergestellt analog Beis~iel 111 aus 6-[4-(2,5-0i.9 
brom-phenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 187-189°C, 
Ausbeute: 45% der Theorie. 

Beispiel 183 
6-(3-(3,4-Dichlor-phenylm.ercapto)-propoxy]-3,4-
dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(3-Brom~ 
propoxy)-3,4-dlhydrocarbostyril (Schmelzpunkt: 
111-118 °C) und 3,4-0lchlor-thiophenol. 

Schmelzpunkt: 1o&-107°C, 
Ausbeute: 76% der Theorie. 

Beispiel 184 , 
6-(3-(3,4-Dichlor-phenylsulfinyl)-propoxyJ-3,4-di­
hydrocarbostyrll 

. Hergestellt anaiog Beispiel 111 aus 6-[3-(3,4-
D1chlor-phenylmercapto)-propoxy]-3,4-dihydro­
carbostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 170-172°C, 
Ausbeute: 84% der Theorle. 

Beispiel 185 
6-(4-(4-Cyclohexyl-phenylmercapto)-butoxyJ-3,4-
dihydrocarbostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-{4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 
142-147 °C) und 4-Cyclohexyl-thiophenol. 

Schmelzpunkt: 118-120 °C, 
Ausbeute: 68% der Theorie. 

Beispiel 186 
6-(4-(4-Cyclohexyl-phenylsulfinyl)-butoxyJ-3,4-di­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(4-Cy­
clohexyl-phenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydro­
carbostyril und Wasserstoffperoxld. 

Schmelzpunkt: 155-157°C, 
Ausbeute: 65% der Theorie. 

Beispiel 187 
6-( 4-( 4-Cyclohexyl-phenylsulfonyl)-butoxy]-3,4-di­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[4-(4-Cy­
clohexyl-phenylmercapto}-butoxy)-3,4-dihydro­
carbostyrll und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 172-174°C, 
Ausbeute: 52% der Theorie. 

Beisplel 188 
6-(4-(4-Cyclohexyl-phenylmercapto)-butoxy]-car­
bostyril 

Hergestellt analog Beisplel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyrll (Schmelzpunkt 188-189°C) 
und 4-Cyclohexylthiophenol. 

Schmelzpunkt 165-167°C, 
Ausbeute: 64% der Theorle. 

Beispiel 189 
6-(4-(4-Cyclohexyl-phenylsulfinyl)-butoxyJ-carbo­
styrll 

........ ..,. ... ,,_ ... _ .. _.-... ---· ..................... ,. ..... -.,--------·---··------ .......................... __ . ___ ......... -........... ··-· 
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• Hergestellt analog Beisplel 111 aus 6-[4-(4-Cy:... 

clohexyl-phenylmercapto)-butoxyJ-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

~,. Schmelzpunkt 188-190°C, 

· .. •·. 

Ausbeute: 64% der Theorie. 
l 

Belsplel 190 
6-(4-(4-Cyclohexyl-phenylsulfonyl)-butoxy]-carbo­
styrll 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-(4-(4-Cy~ 
clohexyl-phenytmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 18S-186°C; 
Ausbeute: 87% der Theorie. 

Beisplel 191 
6-(4-(4-tert.Butyl-phenylmercapto)-bu~oxy]-3,4-di-
hydrocarbostyrll · . . 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 
142-147 °C) und 4-tert.Butylthiophenol. . 

Schmelzpunkt 12&-127°C, 
Ausbeute: 86% der Theorle. 

Beisplel 192'-
6-(4-(4-tert.Butyl-phenylsulfinyl)-butoxy)-3,4-dihy-
drocarbostyrll : 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(4-tert.­
Butyl-phenylmercapto)-butoxy}-3,4-dihydrocarbo­
styril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 121-123°C, 
Ausbeute: 67% der Theorie. 

Beisplel 193 
6-( 4-( 4-tert. Butyl-phenylsulfonyl}-butoxy]-3,4-dihy­
drocarbostyri I 

Hergestellt analog Belspiel 112 aus 6-[4-(4-tert.­
Butyl-phenylmercapto)-butoxy)-3,4-dlhydrocarbo­
styril und Wasserstoffperoxld, 

Schmelzpunkt 19&-200 °C, 
Ausbeute: 83% der Theorie. 

-. 
Belspiel 194 
6-(4-(4-tert.Butyl-phenylmercapto)-butoxy)-carbo­
styrll 

(Ausgangsverbindung tur Beispiel 192 und 193) 
Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom­
butoxy)-carbostyril (Schmelzpunkt: 198-199°C) 
und 4-tert.Butylthiophenol. 

Schmelzpunkt 156-158°C, 
Ausbeute: 63% der Theorie. 

Beisplel 195 
6-( 4-(4-tert.Butyl-phenylsulfinyl)-butoxy)-carbosty .. 
ril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(4-tert.-
Butyl-phenylmercapto)-butoxy]-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 164-166°C, 
Ausbeute: 74% der Theorie. 

Beispiel 196 
6-[4-(4-tert.Butyl-phenylsulfonyt)-butoxy)-carbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(4-tert.-
Butyl-phenylmercapto)-butoxy)-carbostyril und 
Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 203-205 °C, . 
5 Ausbeute: 56% der Theorle. 

Belspiel 197 
6-(4-(2-Chinolylsulfinyl)-butoxy]-3,4-dlhydroearbo­
styril 

10 Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-{4-(2-Chi-
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nolylmercapto)-butoxy]-3,4-dihydrocarbostyril 
und W~serstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 154-157°C, 
Ausbeute: 79% der Theorle. 

Beispiel 198 
6-(4-(2-Chinolylsulfonyl)-butoxy]-3,4-dihydrocar:.. 
bostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-(4-(2-Chi­
nolylmercapto}-butoxy]-3,4-dlhydrocarbostyril 
und Wasserstoffperoxid. 

R,-Wert: 0,50 (Kieselgel1euchtstoffplatte; Lauf-
mlttel: Benzol/Athanol/konz. Ammoniak == 
75:25:2), 

Ausbeute: 72% der Theorie. 

Belspiel 199 
6-(2-(N-Methyl-N-cyclohexyl-carbamldomethyl­
mercapto)-ithoxy)-3,4-dihydrocarbostyrll ' 

Hergestellt analog Beisplel 110 aus 6-(2-Chlor­
ithoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 
152,5-153,5 °C) und N-Methyl-N-cyclohexyl-thio­
glycolsaure-amid. 

R,-Wert: 0,46 (Kleselgelleuchtstoffplatte; Lauf­
mittel: Athylenchlorid/Methanol == 95:5). 

Ausbeute: 63% der Theorie. 

Beispiel 200 
6-(4-(N-Methyl-N-cyclohexyl-carbamidomethylsul­
finyl)-ithoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(2-(N-Me­
thyl-N-cyclohexyl-carbamidomethylmercapto)­
ithoxy)-3,4-dihydrocarb<;>styril und Wasserstoff­
peroxid. 

R,-Wert: 0,34 (Kieselgelleuchtstoffplatte; Lauf­
mittel: Athylenchlorid/Methanol = 95:5). 

Schmelzpunkt 143-146°C, 
Ausbeute: 48% der Theorie. 

Beispiel 201 
6-(2-(N-Methyl-N-cyclohexyl-carbamidomethylsul­
fonyl)-ithoxy]-3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-(2-(K-Me­
thyl-N-cyclohexyl-carbamidomethylmercapto)­
ithoxy]-3,4-dihydrocarbostyril und Wasserstoff­
peroxid in Ameisensiure. 

R,-Wert: 0,48 (Kieselgelleuchtstoffplatte; . Lauf­
mittel: Athylenchlorid/Methanol == 95:5). 

Schmelzpunkt 110-111°C, 
Ausbeute: 45% der Theorie. 

Belspiel 202 
6-(2-(N-Methyl-N-cyclohexyt-carbamidomethyl-

"5 mercapto)-ithoxy]-carbostyril 

21 
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Hergestellt analog. Beispiel .110 aus 6-(2-ChtOr­
ithoxy}-carbostyril [R.-Wert: 0,30 (Kieselgel­
leuchtstoffplatte; Laufmittel: Athylenchlorid/Me­
thanol = 95:5)} und N-Methyl-N-cyclohexyl-thio-

·;::~ii 
~ 

e Beispiel 209 
6-[4-(2-Methyl-4-tert.butyl-phenylmercapto)-but­
oxy)-3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-{4-Brom-
glykc;>lsiureamld. 5 butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 

R,-Wert: 0.41 -(Kieselgelleuchtstoffplatte; Lauf­
mittel: Athylenchlorid/Methanol = 95:5). 

Ausbeute: 62% der Theorie. 

Beispiel 203 
6-[2-(N-Methyl-N-cyclohexyl-carbamidomethylsul­
finy1)-athoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-{2-(N-Me­
thyl-N-cyclohexyl-carbamidomercapto)-ithoxy]­
carbostyril und Wasserstoffperoxid. 

RrWert: 0,027 (Kieselgelleuchtstoffplatte; Lauf­
mittel: Athylenchlorid/Methano~. = 95:5) •. 

Schmelzpunkt 128-130°G, 
Ausbeute: 65% der Theori~. 

Beispiel 204 
6-[2-(N-Methyl-N-cyclohexyl-carbamidomethylsul­
fonyl)-ithoxy)-carbostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[2-(N-Me­
thyl-N-cyclohexyl-carbamidomercapto)-ithoxyJ­
carbostyril und Wasserstoffperoxid. 

RrWert: 0,39 (Kieselgelleuchtstoffplatte; La.uf­
mittel: Athylenchlorid/Methanol = 95:5) •. 

Ausbeute: 67% der Theorie. 

Beispiel 205 
6-(3-(3,4-0ichlorphenylsulfonyl)-propoxy)-3,4-di-· 
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[3-(3,4-
0ichlorphenylmercapto)-propoxy]-3,4-dihydrocar­
bostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 187-188 °C, 
Ausbeute: 87% der Theorie. 

Beispiel 206 
6-{5-(3,4-0ichlorphenylmercapto)-pentoxy]-3,4-dl­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(5-Brom­
pentoxy}-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt: · 
97-98 °C) und 3,4-0ichlorthiophenol. 

Schmelzpunkt 101-104°C, 
Ausbeute: 69% der Theorie. 

Beispiel 207 
6-{5-(3,4-Dichlorphenylsulfinyl)-pentoxy]-3,4-dihy­
drocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-[5-(3,4-
Dichlorphenylmercapto)-pentoxy]-3,4-dihydrocar­
bostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt 165-166°C, 
Ausbeute: 74% der Theorie. 

Beispiel 208 
6-[5-{3,4-Dichlorphenylsulfonyl)-pentoxy]-3,4-di­
hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-[5-(3,4-
0ichlorphenylmercapto)-pentoxy)-3,4-dihydrocar­
bostyril und Wasserstoffperoxid. 

Schmelzpunkt: 176-178°C, 
Ausbeute: 65% der Theorie. 

142-147 °C) und 2-Methyl-4-tert.butyl-thlophenol. 
Schmelzpunkt: 81-85 °C, 
Ausbeute: _91 % der Theorie. 

10 Beispiel 210 
6-( 4-(2-Methyl-4-tert. butyl-phenylsulfinyl)-butoxy]-
3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Belspiel 111aus6-(4-(2-Me­
thyl-4-tert.butylphenylmercapto)-butoxy]-3,4-dihy-

15 drocarbostyril und Wasserstoffperoxid. Harzige 
Substanz. · 

RrWert: 0,54 (Kleselgelleuchtstoffpiatte; Lauf­
mittel: Athylenchlorid/Methanol = 95:5) .. 

20 Beisplel 211 
6-[4-(3,5-0lchror-4-hydroxy-phenylmercapto)-but­
oxyJ-3,4-dihydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom-
butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 

25 142-147 °C) und 3,5-0ichlor-4-hydroxy-thlophenal 
unter Stlckstoff als Schutzgas. 

Schmelzpunkt 11(}...114 °C, 
Ausbeute: 94% der Theorie. 

30 Beispiel 212 
5-Brom-6-( 4-phenyl mercaptobutoxy)-carbostyril 

Hergestellt analog Beispief' 110 aus 5-Brom-6-
(4-brombutoxy)-carbostyril (hergestellt durch Bro­
mierung von 6-(4-Brombutoxy)-carbostyril} und 

35 Thiophenol. 
Schmelzpunkt: 209-213 °C, 
Ausbeute: 41% der Theorie. 

Beispiel 213 
40 5-Nltro-6-(4-phenylmercaptobutoxy)-carbostyrll 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 5-Nitro-6-(4-
brombutoxy)-carbostyrll (Schmelzpunkt: 250 °C, 
hergestellt durch Nltrieren von 6-(4-Brombutoxy)- . 
3,4-dihydrocarbostyril) und Thiophenol. 

45 Schmelzpunkt: 288-230 9C, 
Ausbeute: 71 % der Theorie. 

Beispiel 214 
5-Nltro-6-(4-phenylsulfinylbutoxy)-carbostyril 

50 Hergestellt analog Beispiel 111 aus 5-Nitro-6-(4-

55 

phenylmercaptobutoxy)-carbostyril un<! Wasser­
stoffperoxld. 

Schmelzpunkt: 192-194°C, 
Ausbeute: 91 % der Theorie. 

Beispiel 215 
5-Acetamino-6-(4-phenylmercaptobutoxy)-carbo­
styril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 5-Acetami-
BO no-6-(4-brombutoxy)-carbostyril (hergestellt 

durch Reduktlon mit Zink In Essigsiure von 5-Ni­
tro-6-(4-brombutoxy)-carbostyril unter Zusatz von 
Acetanhydrld) und Thlophenol. 

Schmelzpunkt 238-240 °C, 
65 Ausbeute: 80% der Theorie. 

22 
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&ei~piel 216 --._ :1. 

~Acetamino-6-(4-phenylsulfinylbutoxy)-carbosty- -

rll . 
Hergestellt analog Beisplel 111 aus 5-Acetami­

no-fr(4-phenylmer;apto)-butoxy)-carbostyril und 

Wasserstoffperoxil. · 

Schmelzpunkt 21H17°C, ·., 

Ausbeute: 47% der Theorie. 

Beispiel 217 
~Bro~4-phenylsuHinylbutoxy)-carbostyri

l 

Hergestellt analog Beisplel 111 aus 5-Brom-6-

(4-phenylmercap~buto:xy)-carbostyril und Was-. 

serstoffperoxid. 
Schmelzpunkt 190-191 °C, 

Ausbeute: 82% der Theorie. . . . . . . . 

Beisplel 218· ' · 
4-Methyt-6-[4-{2-pyridylsulfinyl)-butolty]-carbosty-
rll . 

0, 170 g (0,0005 Mol) 4-Methyl-6-(4-(2-pyrldyl­

mercapto}-butoxy]-carbostyril, gel0s~ in 5 ml Ei.­

esslg, und 0,107 g {0,0005 Mol) Natrlummetaper.:. 

Jodat, gelost in 6 ml Wasser, werden gemlscht und 

bel Raumtemperatur 22 Stunden lang stehen g&­

lassen. Danach wlrd die hellbraune L0sung mlt 

20 ml Wasser verdunnt und das Reaktionsprodukt 

mlt Chloroform extrahiert. Man schuttelt den Ex­

trakt elnmal mit Natriumbikarbonatlasung und 

trocknet Ober wasserfreiem Magnesiumsulfal 

Nach dem Abdampfen wird aus Toluol umkristal­

lisiert. 
Schmelzpunkt 166-168°C, 
Ausbeute: 0,04 g (22,5% der Theorie). 

Beisplel 219 _ 
6-{4-tert.Butylsulfinyl-butoxy)-3,4-dlhydrocarbo­

styril 
Hergestellt analog Belspiel 111 aus 6-{4-tert.­

Butylmercpptobutoxy)-3,4-dihydrocarbostyril 

(Schmelzpunkt: 117-118°C) und Wasserstoffpel'.'­

oxid. 
Schmelzpunkt 1~128°C,, 
Ausbeute: 62% der Theorie. 

Beispiel 220 
6-(4-(3-Hydro:xy-pyrid-2-yl-mercapto)-butoxy}-3,4-

dlhydrocarbostyril · 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-(4-Brom-

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 

142-147 °C) und 3-Hydroxy-2-mercapto-pyridin. 

Schmelzpunkt: 211-216 °C, 
Ausbeute: 58% der Theorle. 

Beispiel 221 
6-(4-( 1,2,4-Triazol-3-yl-sulfinyl)-butoxy]-carbosty­

ril 
Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(1,2,4-

Triazol-3-yt-mercapto)-buto:xy]-carbostyril und 

Wasserstoffperoxid. 
RrWert: 0, 12 (Kieselgelleuchtstoffplatte; Lauf­

mittel: Athylenchlorid/Methanol - 95:5). 

' 
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Beispiel 222 
6-( 4-(1,2,4-Trlazol-3-yl-mercapto)-butoxy}-3,4-di­

hydrocarbostyril 

Hergestellt analog Beispiel 110 aus 6-{4-Brom-

butoxy)-3,4-dihydro-carbostyril (Schmelzpunkt 

142-147°C) und ~Mercapto-1,2,4-triazol. 

Schmelzpunkt: 152-154°C, 
~usbeute: 82% der Theorie. 

Beispiel 223 
6-( 4-(1,2,4-Triazol-3-yl-sulfinyl)-butoxy]-3,4-dihy­

drocarbostyril 
Hergestellt analog Beispiel 111 aus 6-(4-(1,2,4-

Triazol-3-yl-mercapto)-butoxy]-3,+c!lhydrocarbo­

styril und Wasserstoffperoxid. RrWert 0, 18 (Kie­

selgelleuchtstoffplatte; Laufmittel: Athylenchlorid/ 

Methanol - 95:5). 

Beispiel 224 
6-(4-( 1,2,4-Triazol-3-yl-sulfonyl)-butoxy)-3,4-dihy- · 

drocarbostyril · 
Hergestellt analog Beispiel 112 aus 6-(4-(1,2.4-

Trlazol-3-yl-mercapto)-butolty)-3,4-dihydrocarbo­

styrll und Wasserstoffperoxid. 

RrWert: 0,22 (Kieselgelleuchtstoffplatte, Laut­

mittel: Athylenchlorid/Methanol = 95:5); 

Schmelzpunkt: 217-224 °C. 

Beispiel 225 
6-(4-(2,4.~Trichlorphenylmercapto)-butoxy

]-3,4-

dihydrocarbostyril 
Hergestellt analog Beisplel 110 aus 6-(4-Brom-

butoxy)-3,4-dihydrocarbostyril (Schmelzpunkt 

142-147 °C) und 2,4,5-Trichlor-thiophenol. 

Schmelzpunkt 144--145°C, 
Ausbeute: 87% der Theorie. 

Beispiel A 
Tabletten mlt 100 mg 6-(4-(2-Pyridylsulfinyl)-but­

oxy]-3,4-dihydrocarbostyril 

Zusammensetzung: 
1 Tablette enthilt 
Wirkstoff 
Milchzucker 
Maisstirke 
Polyvinylpyrrolidon 
Magnesiumstearat 

Herstellungsverfahren: 

100,0mg 
80,0mg 
34,0mg 
4,0mg 
2,0mg 

220,0mg 

Wirkstoff, Milchzucker und Starke werden ge­

mischt und mit einer wissrigen L0sung des Poly­

vinylpyrrolidons glelchmissig befeuchtel Nach 

Siebung der feuchten Masse (2,0 mm-Maschen­

weite) und Trocknen im Hordentrockenschrank 

bei 50°C wird erneut gesiebt (1,5 mm-Maschen­

weite) und das Schmiermittel zugemischl 

Die pressfertige Mischung wird zu Tabletten 

verarbeitet 
Tablettengewicht 220 mg 
Durchmesser. 10 mm, biplan mit beidseitiger 

Facette und einseitiger Teilkerbe. 
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Beispiel B 
Oragees mit 5(} mg 6-(4-Phenylsulfinylbutoxy)-3,4-
dihydrocarbostyril 

1 Orageekern enthilt 
Wirkstoff ·l 
Milchzucker 
Maisstarke 
Polyvinylpyrrolidon 
Magnesiumstearat 

Herstellung: 

50,0mg 
40,0mg 
17,0mg 
2,0mg 
1,0mg 

110,0mg 

Das Granulat wurde analog Beispiel A herge­
stellt. ·Die pressfertige Mischung wird zu Dragee:-
kernen verarbeitet. · 

Kerngewicht: 110 mg 
Ourchmesser: 8 mm, bikonvex. 
Die Kerne Werden im Dragierkessel nach lsolie­

rung mit einer Polyvinylpyrrolidonschicht und ei­
ner gebriuchlichen Zuckerdragiersuspension bis 
200 mg uberzogen und anschliessend mit relnem 
Zuckersirup auf 210 mg dragiert. 

\ 
Beispiet C 
Hartgelatlne-Kapseln mit 100 mg 6-(4-(2-Pyridy~­
sulfinyl)-butoxy]-3,4-dihydrocarbostytil 

1 Kapsel enthilt: 
Wirkstoff 
Maisstarke getr. 
Milchzucker pulv. 
Magnesiumstearat 

Herstellung: 

ca. 
ca. 

100,0 mg 
130,0 mg 
87,0 mg 
3,0mg 

320'..0mg 

Der. Wirkstoff wird mit den Hllfsstoffen ver­
mengt, durch ein Sieb von 0,75 mm-Maschenweite 
gegeben und in einem geeigneten Gerat homogen 
gemischt. 

Die Endmlschung wird in Hartgelatine-Kapseln 
der Grosse 1 abgefUllt. 

KapselfUllung: ca. 320 mg 
Kapselhulle: Hartgelatine-Kapsel Grosse 1: 

Beisplel D 
Suppositorien mit 150 mg 6-(4-Phenylsulfinylbut­
oxy)-3,4-dihydrqcarbostyril 

1 Zapfchen enthilt: 
Wirkstoff 
Polyithylenglykol 1500 
Polyathylenglykol 6000 
Polyoxyithylensorbitanmonostearat 

Herstellung: 

150,0 mg 
550,0mg 
460,0mg 
840,0mg 

2000,0mg 

Nach dem Aufschmelzen der Suppositorien­
masse wird der Wirkstoff darin homogen verteilt 
und die Schmelze in vorgekuhlte Formen gegos­
sen. 

Beispiel E 
Suspension mit 50 mg 6-(4-(2-Pyridylsulfinyl)-but­
oxy}-3,4-dihydrocarbostyril pro 5 ml 

100 ml Suspension enthalten: 
Wirkstoff 
Carboxymethylcellulose-Na-Salz 
p-Hydroxybenzoesiuremethylester 

5 p-Hydroxybenzoesaurepropylester 

1,0 g 
0,1 g 
0,05g 
0,01 g 

Rohrzucker 
Glycerin 
Sorbitlosung 70%ig 
Aroma 

10,0 g 
.s.o g 
20,0 g 

10 Wasser dest. ad 
0,3 g 

100 ml 
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Herstellung: 
Dest. Wasser wird auf 70°C erhitzt. Hierin wlrd 

unter Ruhren p-HydroxybenzoesiiiJremethylester 
und -propylester sowie Glycerin und Carboxym• 
thylcellulose-Natriumsalz getost. Es wird auf 
Raumtemperatur abgekuhlt und unter Ruhren der 
Wirkstoff zugegeben und homogen dlspergiert. 
Nach Zugabe und Losen des Zuckers, der Sorbit- · 
losung und des Aromas wird die Suspension zur 
Entluftung unter ROhren evakuiert. 

5 ml Suspension enthalten 50 mg Wirkstoff. 

Patenlansprilche 

1. Neu.e Carbostyrilderivate der allgemeinen 
Formal · 

(I), 

in der 
W eine gegebenenfalls durch eine Methylgrup­

pe substituierte Vinylengruppe oder die Athylen­
gruppe, 

m die Zahl 0, 1 oder 2, 
D eine geradkettlge oder verzweigte Alkylen­

gruppe mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei zwl­
schen dem Sauerstoffatom und der SOm-Gruppe 
mlndestens 2 Kohlenstoffatome liegen mussen, 
oder eine Xylylengruppe, 

R, eine Cycloalkylgruppe mit 3 bis 6 Kohlen­
stoffatomen, eine Arylgruppe mlt 6 bis 10 Kohlen­
stoffatomen oder eine Aralkylgruppe mit 7 bis 
11 Kohlenstoffatomen, wobei die oben aufgefuhr­
ten aromatischen Kerne durch eine Alkylgruppe 
mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, durch eine Hy­
droxy-, Methoxy-, Amino-, Acetylamino-, Nitro-, 
Carboxyl-, Cyclohexyl-, Phenylgruppe oder ein 
Halogenatom monosubstituiert und zusatzlich die 
oben erwahnten monosubstituierten Phenylgrup­
pen durch Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffato­
men und/oder Halogenatome mono- oder disub­
stituiert sein konnen (wobei die Substituenten des 
Phenylkerns gleich oder verschieden sein kon­
nen), eine N-Methyl-cyclohexylamino-carbonyl­
methyl-, Amino-iminomethylen-, Pyridyl-, Pyridyl­
methyl-, Furfuryl-, Benzimldazolyl-, Benzthiazolyl-, 
Pyrimidyl-, Chinolyl-, Chinazolin-+on-yl-, 4,5-Bis­
(p-chlorphenyl)-oxazol-2-yl-, Pyridyl-oxid-, Triazo­
lyl-, Methyl-pyridyl-, Methoxy-pyridyl-, Fluor-pyri-

\ 
•. 
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ayl~. Chlorpyridyl-, Amino-pyridyl-, Acetylamino­

pyridyl- oder Triphenylmethylgruppe oder auch · 

eine tert. Butylgruppe, wenn 

m die Zahl 1 darstellt, 

Ra und Ra. die gleich oder verschieden sein 

kC>nnen, WasserstOff- oder Halogenatome, Alkyl­

gruppen mlt 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Amino.:, 

Acetylamlno- oder Nitrogruppen bedeuten. 

2. Nei.Je Verbindungen der allgemeinen For­

mal I gemiss Anspruch 1, in der 

W, D und m wle im Anspruch 1 definiert sind, 

R, elne Cyclohexyl-, Benzyl-, Naphthyt-, Pyri-

dyl-, Pyrlmidyl-, 1,2,4-Trfazolyl-, Pyridyl-oxid-, Fur­

furyl-, Triphenylmethyt-, Chlnolyl-, Benzlmidazol­

yl-, Benzthlazolyl-, Chinazolln-4-on-yl-, 4,5-bls-(p­

Chlorphenyl)-oxazol-2-yt-, N-Methyl-cyclohexyl­

amino-carbonylmethyt- oder Aminoiminomethyl-

gruppe, eine gegebenenfallS dureh eine Carb-

oxyl-, Hydroxy-, Methoxy-, Amino-, Acetylamino-, 

Nltr~. Cyclohexyl-oder Phenylgruppe substltuier­

te Phenylgruppe, elne durch Halogenatome 

mono- oder dlsubstituierte Phenylgruppe, eine 

durch zwel Halogenatome oder durch zwei Atkyl-

gruppen mlt 1 bis 4 Kohlenstoffatomen substituler­

te Hydroxyphenyl-, Halogenphenyl- oder Amino­

phenylgruppe, 
Ra ein Wasserstoff-, Chlor- oder Bromatom, die 

Methyl-, Amino-, Acetylamino- oder Nltrogruppe 

und 
Ra eln Wasserstoffatom bedeuten. 

3. Neue Verbindungen der allgemeinen Formel 

I gemiss Anspruch 1, in der 

W eine gegebenenfalls durch eine Methylgrup-

pe substituierte Vinylengruppe oder die Athylen­

gruppe, 
m die Zahl 0, 1 oder 2, 
D eine Alkylengruppe mit 2 bis 5 Kohlenstoffato­

men, wobei zwischen dem Sauerstoffatom und der 

SO..,-Gruppe mindestens 2 Kohlenstoffatome lie­

gen miissen, 
R, elneCyclohexyl-, Phenyl-,Benzyl-, Naphthyl-, 

Blpher:iylyl-, Cyclohexylphenyl-, Pyridyl-, Methyl­

phenyl-, 'Methoxyphenyl-, Fluorphenyl-, Chlor­

phenyl-, Dichlorphenyl-, Trichlorphenyl-, Brom­

phenyl-, Oibromphenyl-, Brom-methylphenyl-, 

Amlnodibromphenyl- oder Hydroxy-dl-tert.butyl­

phenylgruppe, 
Ra und Ra je ein Wasserstoffatom bedeuten. 

4. Neue Verbindungen der altgemeinen Formel 

I gemass Anspruch 1, in der 

W die Athylen-, Vinylen- oder 2-Methylvinylen-

gruppe, 
m die Zahl 1 oder 2, 
R2 und Ra )e eln Wasserstoffatom, 

R, die Cyclohexyl-, Phenyl-, Benzyl-, Naphthyl­

(2)-, 2-Methoxyphenyl-, 4-Chlorphenyl-, 3,4-Di­

chlorphenyl-, 2,5-0ichlorphenyl-, 4-Amino-3,!kfi­

bromphenyl-, 4-Hydroxy-3,5-di-tert.butylphenyl-

oder Pyridyl-(2)-gruppe und · 

D die Athylen-, n-Propylen- oder n-Butylengrup­

pe bedeuten. 
5. 6-(4-Phenylsulfinylbutoxy)-3,4-dihydrocarbo­

styril. 
6. 6-(4-(3,4-Dlchlorphenylsulflnyl)-butoxy)-3,4-

dihydrocarbostyril. 
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7. 6-(4-(2-Pyridylsulfonyl)-butoxy]-carbostyrit 

8. Arzneimittel, enthaltend eine Verbindung ge­

miss den AnsprQchen 1 bis 7 neben elnem oder 

mehreren lnerten Trigerstoffen oder Verdun­

nungsmitteln. 
9. Verbindungen gemiss den AnsprUchen 1 bis 

7 zur Herstellung eines Heilmittels gegen throm­

bo-embolische Krankheiten auf nichtchemischem 

Wege. 
10. Verfahren zur Herstellung von neuen Carbo­

styrilderivaten gemiss den Anspriichen 1 bis 7, 

dadurch gekennzeichnet, dass 
a) eine Hydroxyverbindung der allgemeinen 

. Formel 

·"!~ 
~OH 

o I Ra 

(II), 

H 

in der . 
R.. Ra und W wie eingangs deflniert sind, oder 

deren Salze mit anorganischen oder tertiiren or­

ganisehen Basen mit einer Verbindung der allge­

meinen Formel. 

Z-0-SO,.-R, (Ill), 

in der 
D, R, und m wie eingangs definiert sind und 

Z eine nukleophil austauschbare Gruppe wie 

ein Halogenatom oder einen Sulfonsiureesterrest 

darstellt, umgesetzt wird oder 

b) zur Herstellung von Verbindungen der allge­

meinen Formel I, in der m die Zahl 1 oder 2 dar­

stellt, eine Verbindung der allgemeinen Formel 

in der 
R, bis Ra. D und W wle elngangs definiert sind 

und n die Zahl 0oder1 darstellt, oxidlert wird oder 

c) zur Herstellung elner Verbindung der allge­

meinen Formel I, in der m die Zahl 0 darstellt, eine 

Verbindung der allgemeinen Formel 

~ Jvv__0-0-x 
0 I Ra 

M. 

H 

in der 
R1, Ra. D und W wie eingangs definiert sind, mit 

einer Verbindung der allgemeinen Formel 

Y-R, (VI), 

' ' 
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in der 
R, wie eingangs definiert isl und 
einer der Reste X oder Y in den Verbindungen 

der allgemeinen Formeln V urid VI die Mercapto­
gruppe und der andere der Reste X oder Y eine 
nukleophil austa.schbare Gruppe wie ein Halo­
genatom oder einen Sulfonsiureesterrest dar­
stellt, u~gesetzt wird oder 

e) zur Herstellung eines Carbostyrils der allge­
meinen Formel I, in der W die Vinylengruppe dar­
stellt, ein 3,4-0ihydrocarbostyril der allgemeinen 
Formel 

('(>{· ANA 0-0-SO,,.-R, 

0 I Ra · 

(VII) • 

H 

in der 
R, bis R1, O und m wie eingangs definiert sind, 

dehydriert wird oder . 
f) zur Herstellung eines 3,4-Dihydro-carbostyrils 

der allgemeinen Formel I, in der W die Athylen­
gruppe und m die Zahl 0 odgi' 2 darstellen, ein 
Carbostyril der allgemeinen F'ormel · . 

roR1 
.: 

0-D-SO!"-R, 

0 1 Rs 

(Viti), 

H 

in der 
R, bis Rs, D und m wie eingangs definiert sind, 

hydriert wird. 

Clalms 

1. New carbostyril derivatives of general 
formula 

. R1 

J::UO-D-SO.-R, (I), 

0 N R1 

I 
H 

wherein 
W represents a vinylene group (optionally 

substituted by a methyl group) or the ethylene 
group, 

m represents the number 0, 1 or 2, 
D represents a straight-chained or branched 

alkylene group with 2 to 6 carbon atoms. whilst 
there must be at least 2 carbon atoms between the 
oxygen atom and the SO.., group, or a xylylene 
group, 

R, represents a cycloalkyl group. with 3 to 6 
carbon atoms; an aryl group with 6 to 10 carbon 
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atoms or an aralkyl group with 7 to 11 carbo 
atoms. whilst the above-mentioned aromatic 
nuclei may be monosubstituted by an alkyl group 
with 1to4 carbon atoms, by a hydroxy. methoxy, 
amino, acetylamino, nitro, carboxyl, cyclohexyl or 
phenyl group or by a halogen atom and, 
additionally, the above-mentioned mono­
substituted phenyl groups may be mono- or 
disubstituted by alkyl groups with 1 to 4 carbon 
atoms and/or by halogen atoms (whilst the 
substituents of the phenyl nucleus may be 
identical or different); an N-methyl-
cyclohexylamino-<:arbonylmethyl, amino-imi-
nomethylene, pyridyl, pyridylmethyl. furfuryl, 
benzimidazolyl, benzothiazolyl, pyrimidyl, quln­
olyl, quinazolin-4-on-yl, 4,5-bis-(p-chlorophenyl)­
oxazol-2-yl, pyridyloxide, trlazolyl, methyl-pyridyl, 
methoxy-pyridyl, fluoropyridyl, chloropyridyl, ami­
nopyridyl, acetylaminopyrldyl or triphenyl-methyl 
group, or also a tert. butyl group, if m represents 
the number 1, and 

R1 and Rs, which may be identical or different. 
represent hydrogen or halogen atoms, alkyl 
groups with 1 to 4 carbon atoms, amino, 
acetylamino or nitro groups 

2. New compounds of general formula I as 
claimed In claim 1, wherein 

W, D and m are defined as in claim 1, 
R, represents a cyclohexyl, benzyl, naphthyl, 

pyridyl, pyrimidyl, 1,2,4-triazolyl, pyridyl-oxide, 
furfuryl, triphenylmethyl, quinolyl, benzimi~azolyl, 
benzothiazolyl, quinazolin-4-on-yl, 4,5-bis-(p­
chlorophenyl)-oxazol-2-yl, N-methyl-cyclohexyl­
amin<>-<:arbonylmethyl or aminoiminomethyl 
group, a phenyl group optionally substituted by a 
carboxyl, hydroxy, methoxy. amino. acetylamino, 
nitro, cyclohexyl or phenyl group, a phenyl group 
mono- or disubstltuted by halogen atoms, a 
hydroxyphenyl, halophenyt or aminophenyl group 
substituted by two halogen atoms or by two alkyl 
groups with 1 to 4 carbon atoms, 

R1 represents a hydrogen, chlorine or bromine 
atom, the methyl, amino, acetylamino or nitro 
group, and 

. R1 represents a hydrogen atom . 

3. New compounds of general formula I as 
claimed in claim 1, wherein 

W represents a vinylene group (optionally 
substituted by a methyl group) or the ethylene 
group, 

m represents the number 0, 1 or 2, 
D represents an alkylene group with 2 to 5 

carbon atoms, whilst there must be at least 2 
carbon atoms between the oxygen atom and the 
SOm group, R, represents a cyclohexyl, phenyl, 
benzyl, naphthyl, biphenylyl, cyclohexylphenyl, 
pyridyl, methylphenyl, methoxyphenyl, fluoro­
phenyl, chlorophenyl, dichlorophenyl, tri­
chlorophenyl, bromophenyl, dibromophenyl, 
bromomethyl-phenyl, aminodibromophenyl or 
hydroxy-di-tart.butyl-phenyl group, and 

R2 and A3 each represent a hydrogen atom. 

4. New compounds of general formula I as 
claimed in claim 1, wherein 
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In der 
Ra wie eingangs definiert ist und 
einer der Reste X oder Y in def'! Verbindungen 

der allgemeinen FormelnV und VI die Mercapto-
gruppe und der andere der Reste X oder Y eine 5 
nukleophil austaaschbare Gruppe wie ein Halo­
genatom oder einen SUlfonsiureesterrest dar.;. . 
stelltt umgesetzt wird oder .... 

e) zur Herstellung eines Carbostyrils der allge-
meinen Formel I, in der W die Vinylengruppe dar- ·10 

stellt, ein 3,4-Dihydrocarbostyril der allgemeinen 
Form el 

~ 
. ~HAo-n-s~m-R1 
0 I Ra . · 

(VII) I 

., H 

in der 
R1 bis Ra. D und m wie eingangs definiert sind, 

dehydriert wird oder . . . 
f) zur Herstellung eines.3,4-Dihydro-carbostyrils 

der allgemeinen Formal I, in der W die Athylen­
gruppe und m die Zahl 0 oder 2 darstellen, ein 
Carbostyril der allgemeinen Formal 

~ AN~D O-D-SOm-R1 

0 ~ Ra 

(VIII) I 

H 

in der 
R, bis Ra, D und m wie eingangs definiert sind, 

hydriert wlrd. 

Clalms 

1. New carbostyril derivatives of genel'al 
formula 

Ra 

~.-R, 
0 N R1 

I 

(I), 

H 

wherein 
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W represents a vinylene group (optionally 55 
substituted by a methyl group) or the ethylene 
group, 

m represents the number 0, 1 or 2, 
D represents a straight-chained or branched 

alkylene group with 2 to 6 carbon atoms, whilst so 
there must be at least 2 carbon atoms between the 
oxygen atom and the SO.,. group, or a xylylene 
group, 

R, represents a cycloalkyl group with 3 to 6 
carbon atoms; an aryl group with 6 to 10 carbon 55 
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atoms or an aralkyl group with 7 to 11 carbo 
atoms, whilst the above-mentioned aromatic 
nuclei may .,. monosubstituted by an alkyl group 
with 1. to 4 carbon atoms, by a hydroxy, methoxy, 
amino, acetylamino, nitro, carboxyl, cyclohexyl or 
phenyl group or by a halogen atom and; 
additionally, the above-mentioned mono­
substituted phenyl groups may be mono- or 
disubstituted by alkyl groups with 1 to 4 carbon 
atoms and/or by halogen atoms (whilst the 
substituents of the phenyl nucleus may be 
Identical or different); an N-methyl-
cyclohexylamino-carbonylmethyl, amino-lml-
nomethylene, pyridyl, pyridylmethyl, furfuryl, 
benzimidazolyl, benzothiazolyl, pyrimidyl, quln­
olyl, quinazolin-4-on-yl, 4,S-bis-(p-chlorophenyl)­
oxazol-2-yl, pyridyloxide, triazolyl, methyl-pyridyl, 
methoxy-pyridyl, fluoropyridyl, chloropyridyl, ami­
nopyridyl, acetylaminopyridyl or triphenyl-methyl 
group, or also a tert. butyl group, If m represents 
the number 1, and 

R. and Ra. which may be identical or different, 
represent hydrogen or halogen atoms, alkyl 
groups with 1 to 4- carbon atoms, amino. 
acetylamino or nitro groups · 

2. New compounds of. general formula I a8 
claimed In claim 1, wherein · 

W, D and mare defined as in claim 1, 
R, represents a cyclohexyl, benzyl, naphthyl, 

pyridyl, pyrimidyl, 1,2,4-triazolyl, pyridyl-oxide, 
furfuryl, triphenylmethyl, quinolyl, benzimidazolyl, 
benzothiazolyl, quinazolin-4-on-yl, 4,S-bis-(p­
chlorophenyl)-oxazol-2-yl, N-methyl-cyclohexyl­
amino-carbonylmethyl or · aminolmlnomethyl 
group, a phenyl group optionally substituted by a 
carboxyl, hydroxy, methoxy, amino, acetylamino, 
nitro, cyclohexyl or phenyl group, a phenyl group 
mono- or disubstituted by halogen atoms, a 
hydroxyphenyl, halophenyl or aminophenyl group 
substituted by two halogen atoms or by two alkyl 
groups with 1 to 4 carbon atoms, · 

R1 represents a hydrogen, chlorine or bromine 
atom, the methyl, amino, acetylamino or nitro 
group, and 

R3 represents a hydrogen atom. 

3. New compounds of general formula I as 
claimed in claim 1, wherein 

W represents a vinylene group (optionally 
substituted by a methyl group) or the ethylene 
group, 

m represents the number 0, 1 or 2, 
D represents an alkylene group with 2 to 5 

carbon atoms, whilst there must be at least 2 
carbon atoms between the oxygen atom and the 
SOm group, R, represents a cyclohexyl, phenyl, 
benzyl, naphthyl, biphenylyl, cyclohexylphenyl, 
pyridyl, methylphenyl, methoxyphenyl, fluoro­
phenyl, chlorophenyl, dlchlorophenyl, tri­
chlorophenyl, bromophenyl, dibromophenyl, 
bromomethyl-phenyl, aminodlbromophenyl or 
hydroxy-dl-tert.butyl-phenyl gr.oup, and 

R1 and R3 each represent a hydrogen atom. 

4. New compounds of general formula I as 
claimed in claim 1, wherein 
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i e ~. represents the ethylene, vinylene or 2- . 

metliylvinylene group, 
m represents the number 1 or 2, 

R1 and R1 each represent a. hydrogen atom, 

R, represents t,he cyclohexyl, phenyl, benzyl; 

naphthyl-(2), 2-m9thoxyphenyl, 4-chlorophenyl, 

3,4-dichlorophenyl, 2.5-dichlorophenyl, 4--amine>: 

3,5:-dibromophenyl, 4-hydroxy-3,5-di-tert.butyl­

phenyl or pyridyl-{2) group and 

O represents the .ethylene, n-propylene or n­

butylene group. 
5. 6-(4--Phenylsulphinylbutoxy)-3,4-dihydrocar-

bostyrll. . . 

6. 6-[4-{3,4-Dichlorophenylsulphlnyl)-butoxy)-

3,4-clihydrocarbostyril. _ 

7. 6-(4--(2-Pyridylsulphonyl)-butoxy)-car:bostyril. 

8. Pharmaceutical compositions containing a 

compound as claimed in claims 1 ·to 7 tOgether 

with one or more inert carriers or diluents. · 

9. Compounds as claimed In claims 1 to·J for the 

preparation of a therapeutic agent for the 

treatment of thrombo-embolic diseases by a non­

chemlcal method. 
10. Process for the · prepar&tion of new 

carbostyrlt derivatives as claimed in claims 1 to 7, 

characterised In that 
a) a hydroxy compound of general formula·· 

(II), 

wherein 
R1, Ra and Ware as hereinbefore defined, or a 

salt thereof with inorganic or tertiary organic 

5 

10 

15 

25 

30 

35 

bases, is reacted with a compound of general 40 

formula 

.. Z- D-80111 -R, (Ill), 

w~~n 
~ 

o, R, and m are as hereinbefore defined and Z 

represents a nucleophilically exchangeable group 

such as a halogen atom or a sulphonic acid ester 

group, or . 

b) to prepare compounds of general formula I so 

wherein m represents the number 1 or 2, a 

compound of general formula 

Ra 

i:::a=o-o-so.-R, (IV}, 

cf"I R, 
H 

wherein 
R, to R1, O and W are as hereinbefore defined 

and n represents the number 0 or 1, is oxidised, 

or 

55 

60 

52 ·, 

c) to prepare a compound of general formula I 

wherein m represents the number 0, a compound 

of general formula 

(Y), 

wher.ein 
R1, Ra. D and W are as herelnbefore defined, is 

reacted with a compound of general formul~ 

Y-R, (VI) 

wherein . 

R, is as hereinbefore defined and one of the 

groups X or Y in the compounds of general 

formulae V and VI represenJs the mercapto group 

and the other group X or Y represents a 

nucleophilicaUy exchangeable group such as a 

halogen atom or a sulphonic acid ester group, or 

-· --

@ 

· e) to prepare a carbostyril of general formula .1 

wherein W represents the vinylene group, a 3.~ \ 

dlhydro-carbostyril of general formula' : ~, 

~-· (-,/_)D o-o-so.-R, 
0 I R, 

H 

(VII) ' 

wherein . 

R, to R3, D and m are as hereinbefore defined, 

is dehydrogenated, or 
f) to prepare a 3,4-dihydro-carbostyril of general 

formula I wherein W represents the ethylene 

group and m represents the number 0 or 2, a 

carbostyril of general formula 

., R1 

'M:.:o-D-SO.-R, 

o~ 
(VUI) I 

H 

wherein 
R, to Ra. D and mare as hereinbefore defined, 

is hydrogenated. · 

Revendlcatlons 

1. Nouveaux derives de carbostyrile de formula 

g6nerale: 

dans laquelle: 

i llllllHllllt lllll lllll lHlll 
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W represente un groupe vinylene eventuelle­
ment substitue par un groupe methyle ou le · 
groupe ethylene, 

m represente le nombre 0, 1 ou 2, 
D .represents un groupe alcoylene rectiligne OU 

ramifie avec 2 IJL.6 atomes de carbone, au rrioins 
deux atom es de carbone devant se trouver entre. 
l'atome d'oxygene et le groupe SOm, ou un groupe . . ' 
xylylene, · 

R, represente un groupe cycloalcoyle avec 3 a 
6 atomes de carbone, un groupe aryle avec 6 a 10 
atomes de carbone ou un groupe aralcoyle avec 
7 a 11 atom es de carbone, les noyaux aromatiques 
mentronnes ci-dessus etant monosubstitues par 
un groupe alcoyle avec 1 a 4 atomes de carbone,, 
par un group&· hydroxy, methoxy, amino, acetyl­
amino, nitro, carboxyle, cyclohexyle, phenyle ou 
un atome d'halogene et ies groupes phenyle 
monosubstitues mentionnes plus haut pouvant en 
outre 6tre mono- ou disubstitues par des groupes 
alcoyle avec 1 a 4 atomes de carbone et/ou des 
atomes d'halogene (les substituants du noyau 
phenyle pouvant etre identiques OU differents), un 
groupe N-methyl-cyclohexylamino-carbonylm6-
thyle, amino-imino-methylene, pyridyle, pyridyt­
mttthyle, furfuryle, benzimidazolyle, benzothiazo­
lyle, pyrimidyle, quinolttyle, quinazoline-4-one­
yle, 4,5-bis-(p-chlorophttnyl)-oxazol-2-yle, pyridyl• 
oxyde, triazolyle, methyl-pyridyle, methoxy­
pyridyle, ,fluoro-pyridyle, chloro-pyridyle, amino­
pyridyle, aclttylamino-pyridyle ou triphttnylm6-
thyle OU egalement un groupe tert.butyle, lorsque 

m represente le nombre 1, 
Ra et R3, qui peuvent litre identiques ou 

differents, representent des atomes d'hydrogene 
ou d'halogene, des groupes alcoyle avec 1 a 4 
atomes de carbone, des groupes amino, acetyl­
amino ou nitro. 

2. Nouveaux composes de formule gttnerale I 
selon la revendication 1, dans laquelle: 

W, D et m sont definis comme a la revendication 
1, 

R, reprf,sente un groupe cyclohexyle, benzyte, 
naphtyle, pyridyle, pyrimidyle, 1,2,4-triazolyle, 
pyridyl-oxyde, furfuryle, trlphenylmethyle, quin­
otttyle, benzimidazolyle, benzothiazolyle, 
quinazoline-4-one-yte, 4,5-bis-(p-chlorophenyl)­
oxazol'-2-yle, N-methyl-cyclohexylamino-carbo­
nylmethyle ou aminoiminomethyle, un groupe 
phenyle eventuellement substitue par un groupe 
carboxyle, hydroxy, methoxy, amino, acetylamino, 
nitre, cyclohexyle ou phenyle, un groupe phenyle 
mono- ou disbustitue par des atomes d'halogene, 
un groupe hydroxyphenyle, halogeno-phenyle ou 
amino-phenyte substitue par deux atomes d'hale>­
gene ou par deux groupes alcoyle avec 1 a 4 
atomes de carbone, 

Ra represente un atome d'hydrogene, de chlore 
OU de brome, le groupe methyle, amino, 
acetylamino OU nitro et 

R3 represente un atome d'hydrogene. 

3. Nouveaux composes de formule generale I 
selon la revendication 1, dans laquelle: 

W represente un groupe vinylene ttventuelle-

5 

10 

15 

25 

30 

35 

40 

45 

50 

55 

80 

85 

28 

ment substitu6 par un groupe methyle ou 19 
groupe ethylene, 

m represente le nombre 0, 1 ou 2, 
D represente un groupe alcoylene avec 2 a 5 

atomes de carbone, au mains 2 atomes de 
carbone devant se trouver entre l'atome d'oxy­
gene et le groupe SOm, 

R, represente un groupe cyclohexyle, phenyle, 
benzyle, naphtyle, biphltnylyle, cyclohexy1ph6-
nyle, pyridyle, methylphenyte, methoxyphenyle, 
fluorophenyle, chlorophttnyle, dichlorophenyle, 
trichlorophenyle, bromophttnyle, · dibromoph6-
nyle, . brome>-methylphenyle, amino-dibromo­
phltnyle ou hydroxy-di-tert.butylphenyle, 

R1 et R, representent chacun un atome 
d'hydrogene. 

4. Nouveaux composes de formule gltnerale I 
selon la revendicatlon 1, dans laquelle: 

W represente le groupe ltthylene, Yinylene ou 2-
mltthylvlnylene, 

m represente le nombre 1 ou 2, 
R1 et R3 representent chacun un atome 

d'hydrogene, 
R, represente le groupe cyclohexyle, phltnyle, 

benzyle, naphtyle-(2), 2-methoxyphenyle, 4-
chlorophttnyle, 3,~ichlorophenyte, 2,5-dichloro­
phenyle, 4-amino-3,5-dibromophenyle, 4-hydroxy-
3,5-di-tert.butylphltnyle ou pyridyle-(2) et 

D represente le groupe ethylene, n-propylene' 
ou n-butylene. 

5. Le 6-(4-phenylsulfinylbutoxy)-3,4-dihydre>­
carbostyrile. 

6. Le 6-[4-(3,4-dichlorophenylsulfinyl)-butoxy]-
3,4-dihydrocarbostyri le. 

7. Le 6-[4-(2-pyridylsulfonyl)-butoxyJ-carbe>­
styrile. 

8. Medicament renfermant un compose selon 
les revendicatlons 1 a 7 conjointement a un ou 
plusieurs exciplents ou diluants inertes. 

9. Composes selon les revendlcations 1 a 7 pour 
la preparation d'un remade contre les maladies 
thrombe>-emboliques par voie non chimique. 

10. Procedtt pour la preparation des nouveaux 
dltrives de carbostyrile selon les revendications 1 
~ 7, caracterise en ce que: 

a) on fait reagir un compose hydroxy de formula 
genltrale: 

dans laquelle: 

~~Ra 
f.Af OH 

0 I R, 

H 

(II), 

Ra. Ra et W sont dttfinis comme au dltbut, ou 
leurs sels avec des bases minttrales ou 
organiques tertiaires, avec un compostt de 
formula generale: 

(Ill), 

dans laquelle: 
D, R, et m sont definls comme au d6but et 
Z represente un groupe echangeable de fac;on 
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. euclltophile tel qu'un atome d'haloglme OU Un 

reste' d'acide sulfonique ou 
b) pour prttparer des composes de formule 

gen6rale I dans laquelle m represente le nombre 
1 ou 2, ·on oxyde un compose de formula gl!lnl!lrale: ' ' 

w~· . 
~.v=~On-R, 

0 I Ra 

(IV), 

H 

dans laquelle: 
R, l R1, D et W sont definis comme au dltbut et 

n reprl!lsente le nombre O ou 1, ou 
c) pour preparer un compose de formula 

gltnerale I dans laquelle m represente le nombre 
o, on falt reast'ir un compose de formula genl!lrale: 

~ J,.,v._0-0-x. 
0 J Ra 

H 

dans faquelle: 

(V), 

R1, R1 , D et W sont dl!lfinis comme au dl!lbut, avec 
un composl!I de formula generale: 

Y-R1 (VI}, 

dans laquelle: 

... 

5 

10 

15 

20 

25 

30 

35 

40 

45 

50 

55 

60 

65 

29 

56 

R1 est dltfinl comme au dltbut et l'un des 
radicaux X ou Y dans les composlts de formules 
generales V et VI represente le groupe mercapto 
et l'autre des radicaux X ou Y represente un 
groupe 6changeable de fac;on nucltophile tel 
qu'un atome d'halogene ou un reste d'acide 
sulfonique ou 

e} pour prl!lparer un carbostyrile de formule 
g6nerale I dans laquelle W represente le groupe 
vlnylene, on deshydrogene un 3,4-dihydrocarbo­
styrlle de formule generale: 

~· AN'Q O-D-SOm-R1 . (Vil) , 

0 I Ra 

H 

dans laquelle: 
R, a R1 , D et m sont d6finis comme au debut, ou 
f) pour prl!lparer un 3,4-dlhydrocarbostyrile de 

formule gl!lnerate I dans Jaquelle W reprtsente le 
groupe ethylene et m le nombre 0 ou 2, on 
hydrogene un carbostyrile de formula generale: \ 

(VIII) ' 

dans taquelle: 
R, a R3 , D et m sont definis comme au debut 
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