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2 -  O - M o r f o l i n i l e t i l - a z i d o m o r f i n  (IX )

0,17 g (7,4 mmól) fém nátrium ot oldunk 10 cm 3 absz. 
etanolban és 1 g (3,12 mmól) azidom orfint (V III) oldunk a 
fenti o ldatban , m ajd 0,85 g (4,56 mmól) finom an po ríto tt 
m orfoliniletil-klorid-klórhidrátot adunk hozzá és egy órán 
á t vízfürdőn forraljuk. Lehűlés u tán  a nátrium -kloridot 
kiszűrjük, az oldat p H -já t 5— 6-ra állítjuk 10%-os vizes 
sósavval és vákuum ban szárazra  pároljuk. A p árla tm arad é­
kot oldjuk 20—25 cm3 vízben, m ajd rázótölcsérbe visszük, 
50%-os vizes nátrium -hidroxid-oldattal lúgosítjuk (pH  =  9) 
és 3X 30 cm3 kloroformmal ex traháljuk . Az egyesíte tt klo- 
roformos oldato t mossuk 2 x 1 5  cm3 vízzel és magnézium- 
-szulfáton szárítjuk. Szárazra párlás u tán  m ézgát nyerünk, 
mely állás közben gyorsan jó l fe jle tt kristályokká alakul. 
Kevés re-hexánnal vagy absz. éterrel mossuk. Súly: 0,55 g 
(40% ), op.: 8 0 -8 1  °C, [a]D =  — 138,8° (c =  0,72, kloro­
form).

Analízis (C23H 310 3N5, 425,512):
S zám íto tt N: Í6,46%
T alá lt N: 16,38%, 16,14%
Infravörösszínkép: =  2100 cm-1.

3 -  0 - M o r f o l i n i l e t i l - 6 - 0 - m e z i l - d i h i d r o m o r f i n  (X I I lb )

6,4 g (15,8 mmól) 3-O-m orfoliniletil-dihidromorfint 
oldunk 25,6 cm3 absz. p irid inben  és ehhez csepegtetjük 
0 °C-on 1,18 cm3 (1,75 g, 15,2 mmól) metánszulfonsavklorid 
25,6 cm3 absz. piridines o ld a tá t. 2 óráig 0 °C-on keverte tjük , 
m ajd 24 óráig szobahőn állni hagyjuk. 250 cm 3 nátrium - 
-hidrogén-karbonáttal te l íte tt vízbe öntjük. E x trahá ljuk  
3 x 5 0  cm3 kloroformmal, az egyesített kloroformos oldatot 
mossuk 2 x  10 cm3 nátrium -kloriddal te líte tt vízzel. Magné­
zium -szulfáton szárítjuk. H epárlás u tán  mézga m arad  vissza, 
mely alkalm as a továbbalak ításra . Súly: 5,8 g (76% ) 
(C24H 3í O,.N2S, 474,536).

Л - O - M o r f o l i n i l - e l i l - a z i d o - m o r f i n  (IX)

5,8 g (8,8 mmól) X I I Ib - t  oldunk 186 cm3 dimetil-for- 
m am idban és egyszerre hozzáadva 7,56 g (85 mmól) nát- 
rium -azd 22,4 cm3 vizes o ld a tá t 24 óráig 100 °C-on ta rtju k . 
Lehűlés u tán  700 cm3 vízbe ön tjük  és 3 x 1 0 0  cm 3 kloro­
form m al extraháljuk. A kloroform ot 2 x 4 0  cm3 nátrium - 
-kloriddal te líte tt vízzel m ossuk, majd magnézium-szulfáton

szárítjuk. Bepárlás u tá n  a m aradékot n-hexánból k ristá­
lyosítjuk. Súly: 2,1 g (40% ), op.: 80—81 °C, [<x] d  =  — 138,8° 
(c =  0,72, kloroform).

Analízis (C„.,I1.1,0 ,N 5, 425,512):
S zám íto tt N: 16,46%
T alá lt N: 16,38%
Infravörösszínkép: =  2100 cm-1.

K öszönetünket fejezzük ki az MTA T erm észettudo­
m ányi I. Főosztályának, valam int az A lkaloida Vegyészeti 
G yárnak (Tiszavasvári) a tém a tám ogatásáért.

Összefoglalás

Az u n . ,,A zidom orfin” -szárm azékok  vizsgálata  
so rán  e lő á llíto ttu k  a 3-dezoxi-, З -0 -etil-, illetve 
3 -ö -m orfo lin il-e til-,,A zidom orfin” -t. E  vegyü letek  
közül a 3 -0 -e til-„A z id o m o rfin ”  („A zidod ion in” ), 
á lla tk ísé rle tek  sze rin t az eddig  ism e rt leg h a té ­
k o n y ab b  köhögéscsillapító .

Conversions of tosyl and m esyl derivatives of 
the m orphine group, XVIII. „Azidom orphine” 
derivatives, II. S . M akié it, J .  K n o ll , R . Bognár,
S. B erényi, G. Som ogyi and  G. K iss

In  th e  course o f recen t in v es tig a tio n s  of 
„A zid o m o rp h in e”  d e riva tives, th e  correspond ing
3-deoxy-, 3-O -ethyl- an d  3 -O -n io rpho liny le thy l 
com pounds were syn thesized . In  an im a l experi­
m en ts, З -0 -e th y l-,, A zidom orph ine”  („A zidodio- 
n in e” ) w as found  to  be th e  m ost effective a n t i ­
tu ssiv e  ag en t so fa r syn thesized .

D ebrecen, K ossuth Lajos Tudom ányegyetem  Szerves- 
K ém iai Tanszéke.

É rkezett: 1976. I. 26.

Tozil-, ill. m ezilszárm azékok vizsgálata a morfinsorban, XIX.*
„A zidom orfin” -szárm azékok, III.

M A K LEIT SÁNDOR, K N O L L  JÓZSEF,** BOG NÁ R REZSŐ, B E R É N Y I SÁNDOR, SOMOGYI GÁBOR és KISS GÉZA

E lőző közlem ényeinkben  em líte tt ok o k  a lap ­
já n , v a lam in t az iV -szubsztituá lt m o rfin szárm azé­
kok  (iV -allil-norm orfin — nalorfin , 14-hidroxi-IV- 
-a llil-d ih id ronorm orfinon  =  naloxon, 14-hidroxi- 
A -c ik lop rop il-m etü -d iliid ron  or m orf inon =  na ltre - 
xon) m o rfin an tag o n is ta  h a tá sa  ism ere téb en  az 
„A zidom orfin”  IV -szubsztituá lt szá rm azék a in ak  
e lő á llítá sá t célszerűnek v é ltü k .

Je le n  közlem ényben  az e te rü le te n  v ég ze tt 
v iz sg á la ta in k a t ism e r te tjü k  rész le te iben1“' b.

* X V III. közlemény: M a k i é i t  S., K n o l l  J . ,  B o g n á r  R . ,  

B e r é n y i  S . ,  S o m o g y i  G .  és K i s s  G . :  Magy. K ém . Folyóirat, 
8 2 .  432. 1976.

** B udapest, Semmelweis O rvostudom ányi Egyetem  
G yógyszertani Intézete.

la R .  B o g n á r ,  S .  M a k i é i t ,  J .  K n o l l ,  S .  B e r é n y i  and G .  
H o r v á t h :  Commun. D ept. Chem. Bulgarian Acad. Sei., 8 .  
203. 1975. — b B o g n á r  R . ,  M a k i é i t  S . ,  K n o l l  J . ,  B e r é n y i  S .  és 
H o r v á t h  G . :  Kém. Közi., 4 4 .  1. 1975.

A következő  szá rm azék o k a t á ll í to ttu k  elő: 
A -alIil-norazido-m orfin  (V) (3-hidroxi-4,5oc-
-epoxi-5/?-azido-17-allil-m orfinán), iV-allil-nor- 
-azidokodein  (V I), 14-hidroxi-lV -allil-norazidom or- 
fin  (X IX ), 14-hidroxi-lV -allil-norazidokodein
(X X IV ) , iV -cik lopropil-m etil-norazidom orfin
(X X V ) , 14-hidroxi-lV -cik lopropil-m etil-norazido- 
m orfin  (X X V I).

Az (V) e lő á llítá sá t k é t ú to n  is m eg v a ló síto ttu k . 
A zidom orfinból (V II) k iindu lva  a fenolos hidroxil 
p arc iá lis  acetilezésével 3 -O -acetil-azidom orfin t
(V III)  n y e rtü n k , am elyből B ra u n  sze rin t e ljá rva  
a 3-O -aeetil-IV -ciano-nor-szárm azék (IX ) képző­
d ö tt .  Lúgos, m a jd  az t kö v e tő  sav as hidrolízissel 
X -en  k eresz tü l X I  n y erh e tő , am ely  különböző 
irán y o k b an  a la k íth a tó  to v á b b . A llil-brom iddal 
kezelve V képződ ik , ille tve cik lopropil-m etil- 
-b ro m id d a l X X V  á llíth a tó  elő. Az V e lőállításának
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R O p .,° C H o zam ,
% W d

ö ssze g k é p le t,
m ó lsú ly

A nalízis
In fra v ö rö ssz ín k é p , 

V * ,  c m -1szám S z á m íto tt ,
%

M ért,
0//0

I a l l i l H CH3CO mézga — — — ' — — allil: 933 
OAc: 1750

IT
ciklopropil-

-metil H CH3CO mézga — — Л — —
ciklopropil-metil : 

1040, 3070 
OAc: 1756

2 . t á b l á z a t

'ó OTsíOMs)

R R ' R" Op.,°C H o zam ,
% b i n

ö ssze g k é p le t,
m ólsú ly

A nalízis
In fra v ö rö ssz ín k é p , 

V*, c m -1szám S z á m íto tt ,
%

M ért
%

i n a l l i l H COCH3 m é z g a — — — — — SO,: 1370, 1190, 
122 0

IV c i k lo p r o p i l -
- m e t i l

H с о с и , 1 29 -130 49 —  150 C29H 33OeNS
523,9

N: 2,68 
S: 5,97

N: 2,53 
S: 5,97

S 0 2: 1360, 1178, 
1190

m á sik  lehetősége az , hogy az ism e r t iV-allil-nor- 
d ih id ro m o rfin b ó l in d u lu n k  k i. E  v eg y ü le te t p a r ­
c iá lisán  acetilezve I  képződik , am elyből tozil-, 
i lle tv e  m ezil-k lo riddal б -0 -tozil-, ille tv e  6-0-m ezil- 
szá rm azék  n y e rh e tő  ( III ) ; e v e g y id e t azidolízise 
У -höz vezet. E  m ód szert egy 1975-ben m egjelen t 
a m erik a i szab ad a lo m 2 is le írja  (1975. m áj. 6.). 
F o n to sn a k  ta r t ju k  hangsú lyozn i, hogy  m egjelen t 
összefoglaló k özlem ényeinkben1“1 b ezen u ta t  m ár 
lek ö zö ltü k  (n y o m d áb a  érkezések id ő p o n tja i: la: 
1974. aug. 21.; lb: 1974. aug. 15.).

Az iV -cik lopropil-m etil-norazidom orfin  (X X V ) 
egy ik  m e g v a ló s íto tt e lőá llításá t m á r  e m líte ttü k . 
A m ásik  ú t az iro d a lo m b an  le í r t3 iV-ciklopropil- 
-m etil-no rm orfinbó l indu l ki. E  v e g y ü le te t h id ro ­
génezve és fenolos h id ro x iljá t p a rc iá lisán  ace ti­
lezve  I I  ny erh e tő . E  vegyü le tbő l 6-O -tozil-, ille tve 
6 -0 -m ezil-szárm azék  (IV) á llíth a tó  elő. Az „azido- 
lízis”  a k ív án t X X V -ö t eredm ényezi. E gy  m ásik  
a m e rik a i szabada lom 4 * ezt az u t a t  ír ja  le. (1975. 
á p r . 29.) E  szabadalom m al k a p cso la to s  m egjegy­

2 M e i t z e r ,  R o b e r t  I .  (W arner-L am bert Co.) US. 3 .  882. 
127. 06. May 1975.; С. А. 8 3 / 1 3 .  590. 1975.

3 М .  G a t e s  and T .  A .  M o n t z k a :  J .  Med. Chem., 7. 127. 
1964.

4 M e i t z e r ,  R o b e r t  I .  (W arner-L am bert Co.) US. 3 .  880.
862. 29. Apr. 1975.; C. A. 8 3 / 9 .  687. 1975.

zéseink azonosak , m in t a fe n ti szab ad a lo m ra  v o ­
n a tk o zó ak .

A nn ak  a lényeges ta p a sz ta la tu n k n a k  a la p já n , 
am ely  szerin t a B raun-reakció  az idocsoport je le n ­
lé téb en  nehézség nélkül o ld h a tó  m eg, lehetőség  
k ín á lk o zo tt a m á r k o ráb b an  e lő á llíto tt azidovegyü- 
le te in k  k ív á n t irá n y b a n  tö r té n ő  egyszerű  to v á b b -  
a lak ítá sá ra .

Az ún . ,,A zidokodein”  (3-m etoxi-4 ,5*-epoxi- 
-6 /3-azido-17-m etil-m orfinán) (X II)  5a-d B raun- 
reak c ió ja  X II I -o n  keresz tü l X IV -hez  v eze t, a m e­
ly e t allilezve V I képződik .

Az ún . ,,14 -h id rox i-az idom orfin”  (3,14/J-dihid- 
rox i-4 ,5a-epox i-6 /i-azido-17-m etil-m orfinán)6 (XV) 
3 ,14-d iacetox i-szárm azéka X V I B rau n  sz e r in t 
X V II-en  k e resz tü l vezet a m egfelelő n o rszá rm a- 
zékhoz (X V III) , am ely  allilezve az iV -allil-nor-,,14- 
-h id ro x i-az id o m o rfin ” -t X IX , c ik loprop il-m etil- 
b ro m id d a l v iszon t az iV -cik lopropil-m etil-szárm a- 
zéko t (X X V I) eredm ényezi.

5a M a k i é i t  S .  és B o g n á r  R .  : Kém iai Közi., 3 0 .  289. 
1968. — ь  R .  B o g n á r  and S .  M a k i é i t :  A cta Chim. Acad. Sei. 
H ung., 5 8 .  203. 1968. — c Bognár R. és M a k i é i t  S . :  Magy. 
Kém. Folyóirat, 7 4 .  523. 1968. — d R .  B o g n á r  and S. M a k ­

i é i t :  Acta Chim. Acad. Sei. H ung., 59. 373. 1969.
6 M a k i é i t  S . ,  K n o l l  J . ,  B o g n á r  R . ,  B e r é n y i  S .  and K i s s

G . :  Magy. Kém. Folyóirat, megjelenés a la tt.
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3. táb lázat

S o r­
szám

R R' R* Op., °c H o z a m ,
% H d

Ö sszegképlet,
m ó lsú ly

A nalíz is
In frav ö rö ssz ín k ép , 

V * , c m -1S z á m íto tt ,
%

M ért,
%

V allil H H 129-130 77,5 — 190 c ,9h 22o 2n 4
338,3 N: 16,5 N: 15,83 N 3: 2100 

allil: 930

VI allil H C H 3 9 6 -9 7 26,2 — 210,2 C20H 24O2N4
352,4 N: 16,0 N: 16,1 N 3: 2100

allil: 930, 940, 3000

V II CH3 H H ..Azidomorfin”  3-hidroxi-'l,5a-e]ioxi-6/)-azi do-N-inetil-inorf inán

V III CH3 H COCH3 mézga — — — — — N 3: 2100 
OAc: 1770

IX CN H COCH3 191 90,3 308,4 c 19h 19o 3n 5
365,3 N: 19,16 N: 19,33

OAc: 1774 
N 3: 2108 
N —CN: 2214

X CN H H 202 96,5 — 225,6 c 17h 17o 2n 5
323,3 N: 21,66 B: 21,68 N 3: 20,82 

N—CN: 2192

X I H H H 245 47
— 181,6 
CHC13 :

: E tO H  =  
=  2 :1

c16h 18o 2n 4
297.3 N: 18,84 N: 19,08 N 3: 2080-2105  

N H : 3298

X II CH3 H CH3 ,,Azidokodein”  3-metoxi-4,5a-epoxi-6/?-azido-N-metil-morfinán

X III CN H CH3 158-159 96,5 — 273,6 c 18h I9o 2n 5
37,43 N: 2076, N: 20,6 N 3: 2110 

N -C N : 2211

XIV H H CH3 mézga — — — — — N 3: 2100 
N H : 3320

XV CH3 OH H „14-hidroxi- 3,14Æ-dihidroxi-4,5a-epoxi-6/?-azido-17-metil-m orfinán 
-azidomorlin 1 r  r

XVI CH3 OCOCH3 COCH3 169—170 93 — 266,5 c 21h 23o 5n 4
411,4

N: 13,6 
OAc: 20,8

N: 13,2 
OAc: 19,2

N 3: 2100 
OAc: 1746, 1773

XVII CN OCOCHj COCH3 184—185 74 — 284,1 C21H 20O5N5
422,4 N: 16,5 N: 16,68

N 3: 2100 
OAc: 1746, 1773 
N —CN: 2210

X V III II OH H 360 felett 54 — 159,3 
(n HC1)

c 16h 17o 3n 4
313,3 N: 17,7 N: 17,52 N 3: 2100 

N H : 3320

X IX allil OH H 148-150 89,5 — 200 
(0,25)

^20-^21^ 3^4
365,4 N: 15,8 N: 15,75 N 3: 2110 

allil: 927, 3078

X X CH3 OH CH3 „14-hidroxi- 3-metoxi-4,5a-epoxi-6/?-azido-14/?-hidroxi-17-metil-morfinán 
-azidokodein r  г r

X X I CH3 OCOCH3 C H 3 158-159 95,6 — 225 c20h 24o 4n 4
384,4 N: 14,57 N- 13,93

N 3: 2103 
OAc: 1725, 1250, 
1280

X X II CN OCOCII3 CH3 164—166 83,5 — 246,8 C20H 21O4N5
395,4 N: 17,71 N: 17,81

N: 2103 
OAc: 1740 
N— CN: 2219

X X III H OH CH3 178-180 63,6 — 202,8 c 17h 21o 3n 4
329,4 N: 17,06 N: 16,6

N 3: 2101 
NH.,: 3300 
C14—OH: 3420

XXIV allil OH CH3 78—81 76 — 219,8 C20H25O3N4
369,4

N: 15,2 N: 14,98 N 3: 2100 
allil: 927
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3. táb láza t fo ly tatása

R R' R" Op., °C Hozam,
% M d

Összegképlet,
móisúly

Analízis
I nfravörösszínkép, 

V*, cm-1szánt Számított,
%

Mért,
%

XXV ciklopropil-
-metil H H 143 53 — 174 c20h 24o 2n 4

352,7 N: 15,9 N: 15,9
N 3: 2102 
ciklopropil-metil : 

1045, 3080

XXVI ciklopropil-
-metil OH H 201 37 — 188 

(025)
c21,h 2Jo 3n 4

368,7 N: 15,2 N: 15,1
N 3: 2100 
ciklopropil-metil: 

1038, 3080

Az ún. ,,14 -h id rox i-az idokodein” -t (3-m etoxi- 
-4,5oc-epoxi-6/S-azido-14/S-hidroxi-17-metil-morfi- 
n án )7a-ь (X X ), ille tve  a n n a k  14-acetoxi-szárm a- 
zék á t (X X I) a lk a lm azv a  a B raun-reakcióhoz 
X X I I  veg y ü le ten  á t  n y e rh e tő  a no rszárm azék  
X X I I I ,  am elynek  allilezése vezet a X X IV -h ez . 
Az V és a X IX  v eg y ü le t farm akológiai v iz sg á la tá ­
n a k  részletes a d a ta i k o rá b b a n  közlésre k e rü lte k 1

K ísérleti rész

(5— 10%-os vizes sósav, 5— 10 óra forralás). E  módszerrel 
nyertük  a X I, XIV, X V III és X X II I  anyagokat.

7. A  n o r a z i d o - v e g y ü l e t e k  N - a l k i l e z é s e  (allil, ciklopropil- 
rnetil) absz. etanolos közegben azonos mólmennyiségű allil- 
brom iddal, illetve- ciklopropil-m etil-brom iddal, nátrium - 
-hidrogén-karbonát jelenlétében, 10 órán át, forrponton 
valósítható  meg a legcélszerűbben. A képződött vegyületek:
V, V I, X IX , X X IV , XXV és X X V I.

K öszönetünket fejezzük ki az MTA Term észettudom ányi
I. Főosztályának, valam in t az A lkaloida Vegyészeti G yár­
nak (Tiszavasvári) a tém a tám ogatásáért.

A táb lázatban  m egado tt op.-értékek nem korrigáltak , 
n y ito tt op.-kapillárisban m ért értékek. A vegyületek egy­
ségességét m inden esetben ellenőriztük vékonyréteg-kro- 
m atográfiásan (szilikagél, G Merck, benzol : m etanol =  
=  8 : 2 ,  D ragendorff). A fo rgatásokat 0,5 m ól/dm 3 koncent­
rációban, kloroform ban m értük . Csak az ettől eltérő esete­
ke t jelezzük.

A reakciókat típusonkén t összefoglalva, általánosan 
ism ertetve m u ta tju k  be.

1. 3 -0 -  A c e t i l - s z á r m a z é k o k  e l ő á l l í t á s á h o z  IFelsSa> b m ód­
szerét alkalm aztuk. Az így e lőállíto tt vegyületek: I, II . és 
V III.

2. A  t o z i l - ,  i l l e t v e  m e z i l é s z t e r e k  k é s z í t é s é t  az e terü leten  
általunk használatos módon végeztük (0,2 mól tozil-klorid-, 
illetve mezil-klorid-felesleg, 0 °C-on 2 órán á t +  24 órán á t 
20 °C-on piridinben). Az így n yert vegyületek: I I I  és IV.

3. A  s z u l f o n s a v é s z t e r e k  „ a z i d o l í z i s " - é t  az á lta lunk  ki­
a lak íto tt módon végeztük (9 mól nátrium-azid-felesleg, 
diinetil-form am idban, 24 órán  á t, 100 °C-on). E  m ódszert 
az V és XXV. vegyületek előállításánál alkalm aztuk.

4. A z  a z i d o v e g y ü l e t e k  B r a u n - r e a k c i ó j á t  kloroformos ol­
datban , egy mól feleslegű bróm -ciánnal, 60 °C-on 2,5—6 
órán á t végeztük. Az e m ódon előállított vegyületek: IX , 
X III , X V II és X X II.

5. A  Ъ - 0 - a c e t i l - c s o p o r l  d e z a c e t i l e z é s e  enyhe lúgos (2,5% - 
os, vizes alkoholban) közegben tö r tén t X  előállítása során.

6. A  3,14 - d i a c e t i l - ,  i l l e t v e  1 4 - a e e t i l - s z á r m a z é k o k  d e z a c e -  

t i l e z é s é t  a  c i a n o c s o p o r t  h i d r o l í z i s é v e l  egyszerre végeztük

7a M a k i é i t  S . ,  R a d i e s  L . ,  B o g n á r  R . ,  M i l e  T . ,  O l á h  Ê .  : 
Magy. Kém. Folyóirat, 7 8 .  223. 1972. — b S. M a k i é i t ,  L .  

R a d i e s ,  R .  B o g n á r ,  T .  M i l e  and  É .  O l á h :  Acta Chim. Acad. 
Sei. Hung., 7 4 .  99. 1972.

8aL .  H .  W e l s :  J . Org. Chem., 1 9 .  1409. 1954. — b i .  H .  

W e l s :  J . Amer. Chem. Soc., 7 4 .  4967. 1952.
9 A .  C .  C u r r i e ,  J .  G i l l o n ,  G .  T .  N e w b o l d  and F .  S .  S p r i n g :  

J . Chem. Soc., I 9 6 0 .  773.
10 J .  K n o l l :  Problem s of D rug Dependence, 1975. P ro ­

ceedings of th e  th irty -seven th  annual scientific meeting 
Committee on problems of d rug  dependence W ashington, 
D. C. May 19—21, 1975, 892. o.

összefoglalás

T öbb ú j, iV -szubsztituált n o r-,,az id o m o rfin ” - 
szárm azék o t á ll íto ttu n k  elő ab b ó l a célból, hogy 
m o rfin an tag o n is ta  h a tá sú  v eg y ü le tek e t n y e rjü n k , 
ille tve  m odellezzük a m orfin  re c e p to rra  v o na tkozó  
k u ta tá s a in k a t. E  v eg y ü le tek  a következők : N -  
-a llil-nor-,,azidom orfin”  (V), iV -allil-nor-„azidoko- 
d e in ”  (V I), 14-hidroxi-./V -allil-nor-,,azidom orfin”  
(X IX ), 14-hidroxi-IV -allil-nor-,,azidokodein”
(X X IV ) , iV -cik lopropil-m etil-nor-,,azidoniorfin”
(X X V ) és 14-hidroxi-iV -ciklopropil-m etil-nor-,,azi- 
do m o rfin ”  (X X V I).

Conversions of tosyl and m esyl derivatives of 
the morphine group, XIX. „Azidom orphine” deri­
vatives, III. S. M akiéit, J .  K n o ll, R . Bognár, S. 
Berényi, G. Som ogyi an d  G. K iss

In  a search  for new  d e riv a tiv e s  w ith  m orphine 
an tagon iz ing  p roperties an d  to  p repare  m odel 
com pounds for m orph ine  re c e p to r studies, th e  
follow ing new TV -substituted nor-„azidom or-
p h in e”  deriva tives h av e  been  syn thesized : N -  
a lly l-no r-,,az idom orph ine”  (V), iV -allyl-nor-,,azido- 
codeine”  (VI), 14-hydroxy-iV -ally l-nor-,,azido­
m o rp h in e”  (X IX ), 14-hydroxy-iV -ally l-nor-,,azido- 
codeine”  (X X IV ), iV -cyclopropylm ethyl-nor-
,,azidom orph ine”  (X X V ) an d  14-hydroxy-iV -cyc- 
lo p ro p y lm eth y l-n o r-,,az id o m o rp h in e”  (X X V I).

Debrecen, K ossuth Lajos T udom ányegyetem  Szerves- 
Kémiai Tanszéke.

É rkezett: 1976. I. 26.
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