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Taldlmanyunk (I) altaldnos képletdi 0j oxadiazolo-
-triazin-szirmazékok és séik elSallitasara vonatkozik
[mely képletben
R! jelentése hidrogénatom és
R2jelentése valamely —CO—R#*, —COOR> vagy

—CH(RSYCOOR altalanos képletii csoport;

vagy R! és R? azonos és jelentésiik hidrogénatom vagy

egy —CH(R®COOR 4ltaldnos képletl csoport;

R3 jelentése diallilamino- vagy 1,2,5,6-tetrahidro-piri-
din-1-il-csoport;

R4 jelentése C,_, alkil~, halogén-(C,_4)-alkil-, (C;_g-
~alkoxi-(Cy_4)-alkil-, fenoxi-(C, _ y)-alkil-, adott eset-
ben egy vagy két 1—4 szénatomos alkoxicsoporttal
helyettesitett fenil-(C,_,)-alkil-, adott esetben egy
vagy két halogénatommal, 1—4 szénatomos alkil-,
1—4 szénatomos alkoxi-, 1—4 szénatomos alkanoil-
oxi- vagy ciano-csoporital helyettesitett fenilcsoport
(C,_ p-alkoxikarbonil-(C, _ ;)-alkil-csoport, vala-
mely —C(R8)=C(R? R 4ltaldnos képletd cso-
port, C,_, alkoxikarbonil-C;_ s alkilkarbonil-cso-
port, vagy 5- vagy 6-tagh, egy kén-, oxigén- vagy
nitrogénatomot tartalmazé, adott esetben metilén-
csoporton keresztiil kapesolods heterociklikus cso-
port;

RS jelentése 1—6 szénatomos alkil-, (C,_4)-alkoxi-
«(C,_p-alkil-, fenil-(C, _4)-alkil- vagy allilcsoport;

R jelentése hidrogénatom vagy C;_ 4 alkilcsoport;

R7 jelentése C, __, alkilcsoport;

R8 és R? jelentése hidrogénatom, 1—4 szénatomos al-
kil-, fenil- vagy furilcsoport és
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R1%slentése hidrogénatom vagy metilcsoport].

A leirdsban egyéb helyen hasznalt | alkilcsoport” ki-
fejezés — Onmagiban vagy kombindciokban — egye-
nes- vagy elagazolincn, 1—7 szénatomos alkilcsoportok-
ra vonatkozik (pl. metil-, etil-, n-propil-, izopropil-,
n-busil-, izobutil-, tercier butilcsoport stb.). Az ,,alkoxi-
csoport” a fenti értelmezésnek megfelels alkilcsoporto-
kat tartalmazé alkiléter csoportokra vonatkozik. A ,ha-
logénalikilcsoportok” egy vagy t6bb hidrogénatomija
halogénatommal (vagy atomokkal) van helyettesitve.
A halogénatom” kifejezés mind a négy halogénatomot
— azaz fluor-, klor-, brom- és jodatomot — feldleli.
A fenil-alkil-csoport pl. benzil- vagy feniletilcsoport stb.
lehet. Az 5—6-tagl heterociklikus csoport pl. furil-,
nikot'nil-, izonikotinil-, piridil-, tienil-, pirrolinil-, pi-
peridinil-csoport stb. tehet. Az ,,alkanoiloxicsoport” ki-
fejezés alkankarbonsavak aciloxi-maradékara vonatko-
zik. Az alkdnkarbonsavak alkil-része eldnyosen 1—3
szénatomot tartalmazhat. E kifejezés a hangyasav acil-
maradékat is magaban foglalja. Az alkanoiloxi-csoport
pl. formiloxi-, acetiloxi-, propioniloxi-, butiriloxi-cso-
port sib. Iehet. .

Az (1) dltalanos képletii vegyliletek el6nyds képviseldi
az R? helyén diallilamino-csoportot tartalmazé szdr-
mazé€kok. Eldnyosek tovabba azok az (I) dltalanos kép-
letli vegyiiletek, melyekben R! jelentése hidrogénatom
&s R? jelentése hidrogénatom vagy valamely —COR?
altaldnos képleti csoport. Kiilonosen elényodsek azok az
(I) dltalanos képletii vegyiiletek, melyekben R* jelentése
adott esetben helyettesitett fenilesoport, alkoxialkil-cso-
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port, egy —C(R8)=CR? R!® iltalinos képletii csoport
vagy 5—6-tagli, adott esetben metilén-csoporton ke-
resztiil kapcsolodo fent emlitett heterociklus. Igen el6-
nyds tulajdonsdgokkal rendelkeznek az R* helyén fenil-,
metoximetil-, etoximetil-csoportot, —C(CH;)=CH,
vagy —CH=C(CHj,), csoportot vagy furilcsoportot
tartalmazé szdrmazékok.

FentickbSl kovetkezik, hogy az (I) altalanos képletii
vegyiiletek kiilondsen elényds képviselsiben R3 dial-
lilamino-csoportot, R! hidrogénatomot, és R? hidrogén-
atomot vagy egy —COR* dltaldnos képletdi csoportot
jelent, ahol R* jelentése fenil-, metoximetil-, etoximetil-,
—C(CH;)=CH, vagy —CH=C(CHjs), csoport vagy
furilcsoport.

Az (I) altalanos képlet(i vegyiiletek kiilondsen eld-
nyos képviselSi az alabbi szdrmazékok:
N-(5-diallilamino-2-0x0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]-sz-

-triazin-7-il)-benzamid ;
N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolof2,3-a]-sz-

-triazin-7-il)-acetamid ;
2-etoxi-N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-1,2,4Joxadiazolo-

[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-acetamid ;
N-(5-diallilamino-2-0x0-2H-[1,2,4Joxadiazolof2,3-a}-sz-

-triazin-7-il)-2-metil-akriloilamid ;
N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]Joxadiazolo[2,3-a]-sz-

-triazin-7-il)-2-furdinkarbonsavamid;
7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4loxadiazolo[2,3-a}-sz-

-triazin-2-on;
N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]-sz-

-triazin-7-il)-3-metil-krotonoilamid. .

A taldlmanyunk targyit képezd eljaras szerint az (I)
4ltalanos képletli vegyiileteket és séikat oly médon 4l-
lithatjuk eld, hogy

a) R! és R2 helyén hidrogénatomot tartalmazo (I)
altalanos képletii vegyiiletek elballitasa esetén (ahol R3
jelentése fent megadott), valamely (1) altaldnos képletii
vegyiiletet (ahol R3 a fenti jelentés(i) foszgénnel reagél-
tatunk; vagy

b) R! helyén hidrogénatomot és R? helyén valamely
—COOR? 4ltalanos képletii csoportot tartalmazé (1)
altaldnos képletii vegyiiletek elSallitasa esetén (ahol R3
és R3 a fenti jelentési), valamely (IV) dltalanos képletii
vegyiiletet (mely képletben R? és RS a fenti jelentésii)
mintegy 50—200 C°-ra valé melegités vagy valamely
bazissal torténd kezelés utjan ciklizdlunk; vagy

¢) R! helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely
—COR* 4ltalanos képletii csoportot tartalmazo (I)
4ltalanos képletfi vegyiiletek elddllitdsa esetén (mely
képletben R3 és R* a fenti jelentés(i), valamely (Ia) 4l-
talanos képletli vegyiiletet (mely képletben R3 a fenti
jelentési) valamely R+—COX altaldnos képletii savhalo-
geniddel vagy (R*—CO0),0 altaldnos képletii savanhid-
riddel (mely képletekben X jelentése halogénatom és R*
jelentése a fent megadott) reagaltatunk; vagy

d) R! helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely
—COORS 4iltalanos képlet csoportot tartalmazé (I)
altalanos képletli vegyiiletek elddllitisa esetén (mely
képletben R3 és RS a fenti jelentésii), valamely (Ia) alta-
lanos képleti vegyiiletet (mely képletben R3 a fenti
jelentésfi) valamely (III) altalinos képletd klorhangya-
sav-észterrel reagaltatunk (mely képletben RS a fenti
jelentésii); vagy

¢) R! helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely
—CH(RSCOOR? iltalanos képletii csoportot tartal-
mazd6 (I) altalanos képletii vegyiiletek elGallitdsa esetén
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(mely képletben R3, R és R7jelentése a fent megadott),
valamely (Ia) altaldnos képlett vegyiiletet (mely képlet-
ben R3 a fenti jelentésii) valamely (V) altalanos képletii
vegyiilettel reagéltatunk (mely képletben RS, R7 é&s X
jelentése a fent megadott); vagy

f) R! és R2 helyén valamely —CH(R®)COOR? dltal4-
nos képletii csoportot tartalmazé (I) altalanos képletti
vegyiiletek el6allitasa esetén (mely képletben R3, Réés R7
jelentése a fent megadott), valamely (Ib) altalanos kép-
letd vegyiiletet (mely képletben R3, R®és R7 a fenti jelen-
tésti) valamely (V) altaldnos képletti vegyiilettel reagdl-
tatunk (mely képletben X, R® és R7 jelentése a fent
megadott),
majd kivant esetben egy, az a)—f) eljarasok barmelyike
szerint kapott (I) altalanos képletli vegyliletet sOjava
vagy egy s6t masik s6vé alakitunk.

Eljarasunk a) valtozata szerint a (II) &ltaldnos kép-
let(i vegyiiletek és foszgén reakcidjat onmagéban ismert
maodon olddszer vagy olddszerelegy jelenlétében végez-
hetjiik el. Oldoszerként aromds szénhidrogéneket (pl.
benzol, toluol vagy xilol), klérozott szénhidrogéneket
(pl. kloroform, metilénklorid, dimetilformamidot stb.)
vagy ezek elegyét alkalmazhatjuk. A reakciot célszerlien
atmoszferikus nyomason és kb. —20 C° és 50 C° kozotti
hémérsékleten, elénydsen kb. 0 C° és szobah&mérsék-
let kozotti hémérsékleten, savmegkotdszer jelenlétében
hajthatjuk végre. SavmegkotOszerként tercier szerves
bazisokat (pl. trietilamin, etildiizopropilamin vagy piri-
din) vagy szervetlen bazisokat (pl. alkélifémhidroxidok,
mint pl. ndtriumhidroxid vagy kaliumhidroxid; alkéli-
foldfémhidroxidok pl. bariumhidroxid vagy kalcium-
hidroxid; karbonatok pl. kdliumkarbonat vagy natri-
umkarbonat; hidrogénkarbonatok pl. natriumhidrogén-
karbonat stb.) alkalmazhatunk.

Eljarasunk ¢) valtozata szerint az acilezést 6nmaguk-
ban ismert mddszerckkel hajthatjuk végre. Acilezbészer-
ként kiilonosen elényOsen aktivalt savszdrmazékokat
pl. R*—COX 4altaldnos képletli savhalogenideket vagy
(R*—C0),0 altalinos képletli savanhidrideket alkal-
mazhatunk. A reakciot iners oldoszerben vagy oldd-
szerelegyben kb. 0—70 C°-0s hémérsékleten, kiilondsen
elényosen szobahdmérsékleten végezhetjilk el. Adott
esetben savmegkotdszer jelenlétében dolgozhatunk. Ol-
doészerként elsGsorban aromds szénhidrogéneket (pl.
benzol, toluol vagy xilol), klorozott szénhidrogéneket
(pl. metilénklorid vagy kloroform), étereket (pl. tetrahid-
rofurdn vagy dioxan), dimetilformamidot, dimetilszulf-
oxidot, hexametilfoszforsavtriamidot stb. alkalmaz-
hatunk. Savmegkdtdszerként eldnyGsen tercier szerves
bazisokat (pl. trietilamin, etildiizopropilamin vagy piri-
din) vagy szervetlen bazisokat (pl. alkalifémhidroxidok
mint pl. natriumhidroxid vagy kaliumhidroxid; alkali-
foldfémhidroxidok pl. bariumhidroxid vagy kalcium-
hidroxid; karbonatokat pl. kaliumkarbonat vagy natri-
umkarbondt; hidrogénkarbonatokat pl. natriumhidro-
génkarbonat stb.) alkalmazhatunk.

Fijarasunk d) valtozatat iners oldoszerben vagy oldo-
szerelegyben savmegkotSszer jelenlétében végezhetjiik
el. Oldoszerként elényosen klérozott szénhidrogéneket
(pl. metilénklorid vagy kloroform), étereket (pl. dietil-
éter, tetrahidrofurdn vagy dioxan), dimetilformamidot
stb. vagy ezek elegyeit alkzlmazhatjuk. A reakci6t
viztartalm( oldoszerben vagy viz jelenlétében kétfazisi
rendszerben (pl. metilénklorid—viz elegy) is elvégez-
hetjiltk. Savmegkotdszerként bazisokat (pl. trietilamin,

Y
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etildiizopropilamin, dimetilamin, piridin, alkalifémhidr-
oxidok stb.) alkalmazhatunk.

Amennyiben a reakciot folyékony bazis jelenlétében
végezziik el, ez az olddszer szerepét is betoltheti. A reak-
ciot célszerlien kb. —10 C° és szobahdmérséklet kozotti
hémérsékleten, elénydsen kb. 0—10 C°-on hajthatjuk
végre.

Eljarasunk b) valtozata szerint a (IV) altaldnos kép-
let{i vegytiletek ciklizaciéjat 6nmagaban ismert modon
kb. 50—200 C°-o0s hémérsékleten, eldnydsen kb. 100—
150 C°-on végrehajtott melegitéssel végezhetjiik el.
A reakciot oldoszer vagy oldoszerelegy jelenlétében vagy
anéikiil végezhetjiik el. Amennyiben a reakciét olddszer
vagy oldoszerelegy jelenlétében végezziik el, reakcio-
kozegként aromds szénhidrogéneket (pl. benzol, toluol
vagy xilol), klérozott szénhidrogéneket (pl. kloroform),
alkoholokat (pl. butanol vagy izobutanol), étereket (pl.
dioxdn-dibutiléter vagy dietilénglikoldimetiléter), di-
metilformamidot, dimetilszulfoxidot stb. vagy ezek ele-
gyeit alkalmazhatjuk. Nyilvanvaloan olyan oldodszere-
ket alkalmazhatunk, melyek forraspontja a reakcio-
hémérsékletnél magasabb vagy az olddszer forraspont-
jan visszafolyatd hiit alkalmazis mellett térténd forra-
14s kozben dolgozunk. Oldészerként eldnydsen dimetil-
formamidot vagy toluolt alkalmazhatunk. A reakcidid§
az alkalmazott hémérséklettol fiigg és altaldban 15 perc
<€s 18 ora kozétti érték. Amennyiben az elSnyds kb.
100—150 C°-0s hémérséklet-tartomanyban dolgozunk,
a reakciéidd kb. 0,25—12 6ra, elénydsen 0,25—2 ora.
Amennyiben olddszerként valamely alkoholt alkalma-
zunk, az arészterez0dés elkeriilése céljabol olyan alko-
holt kell alkalmaznunk, mely a kiinduldsi anyag alkohoi-
komponensének megfelel. Az eljards masik elényds fo-
ganatositasi modja szerint a reakciot bazis jelenlétében
végezziik el; ily médon a hémérséklet lényegesen ala-
csonyabb értéken tarthat6. A reakciot ekkor kb. 0—80
C’-on végezhetjiik el. Bazisként szervetlen bdzisokat (pl.
alkalifémhidroxidok mint pl. natriumbidroxid vagy ka-
{liumhidroxid; alkdlifoldfémhidroxidok pl. bariumhidr-
oxid vagy kalciumhidroxid; karbonatok pl. kalium-
karbonat vagy natriumkarbonat; vagy hidrogénkarbo-
natok pl. nitriumhidrogénkarbonat) vagy szerves bézi-
sokat (pl. dimetilamin, trietilamin, etildiizopropilamin
stb.) alkalmazhatunk. Amennyiben bazis jelenlétében
dolgozunk, a reakciot megfeleld oldoszerben vagy old6-
szer-elegyben végezziik el. Szervetlen bazisok felhasz-
nélasa esetén célszerlien viztartalmi olddszer-elegyben,
illetve viz jelenlétében kétfazisu rendszerben (pl. metilén-
klorid—viz-elegy) dolgozhatunk. Amennyiben a fentiek-
ben emlitett észterezést szindékosan el6 kivinjuk idézni,
elényosen bazis jeleniétében dolgozhatunk.

Eljarasunk e) és f) valtozata szerint az (Ja) illetve (Ib)
altalanos képleti vegyiiletek és az (V) altaldnos képletii
vegyiiletek reakci¢jat onmagukban ismert modszerekkel
iners oldoszerben (pl. aceton, metanol, tetrahidrofurin,
dimetilformamid, hexametilfoszforsavtriamid stb.) sav-
megkotdszer (pl. natriumkarbonat, kaliumkarbonat, tri-
etilamin, etildiizopropilamin stb.) kb. 0—50 C°-on, elG-
ny6sen szobahémérsékleten végezhetjiik el. Ezen eljaras-
véltozatok elényds foganatositdsi médja szerint aceton-
ban kéaliumkarbonat jelenlétében szobah&mérsékleten
dolgozhatunk.

A (IT) dltaldnos képlet(i kiinduldsi anyagok részben 1j
és részben ismert vegyiiletek. Ismertek az R3 helyén
diallilamino-csoportot tartalmazd (IT) dltalinos képletil
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vegyiiletek. Az R? helyén 1,2,5,6-tetrahidro-piridin-1-il-
csoportot tartalmazo (I) altalinos képleti vegyiiletek
jak és elallitasuk ugyancsak taldlmanyunk targyat
képezi. E vegyiiletek elGdllitdsa ismet vegyiiletek elSalli-
tdsdval analdog modon torténik. Két eléallitasi eljarast
az A-rcakciéséman tiintetiink fel. A részletesebb reak-
ciokoriilményeket a példikban ismertetjiik.

A (V) éltaldnos képletli vegyiiletek szintén Gjak és
eldallitasuk talalmanyunk targyat képezi. E vegyiileteket
oly modon allithatjuk el6, hogy egy (II) dltalanos képletii
vegyiiletet valamely (I1I) altaldnos képleti kl6rhangya-
savészierrel reagaltatunk. A reakciét az (Ia) és (1II)
altalaros képlet(i vegyiiletek reagaltatasa kapcsan ismer-
tetett korilmények kozott végezhetjitk el.

Az (D) dltalanos képletii vegyiiletek séikka alakithatok.
A sdképzéshez szervetlen bazisokat (pl. alkalitémhidroxi-
dokat mint pl. natriumhidroxid vagy kaliumhidroxid;
alkdlifoldfémhidroxidokat pl. (kalciumhidroxid) vagy
szerves bazisokat (pl. monoalkilaminok mint pl. metil-
amin; dialkilaminok pl. dimetilamin; trialkilaminok pl.
trietilumin; bdzikus aminosavak pl. arginin; piperidin;
aza-biciklo-oktanok vagy -nonanok pl. 3-aca-biciklo-
J3.2.1]Joktdn vagy 3-azabiciklo[3.2.2]Jnon4n) alkalmaz-
hatok. Az (I) dltaldnos képletii vegyiiletek séit tovabba
mas sOkka is alakithatjuk. A sok koziil az (I) 4ltaldnos
képletii vegyilleteknek gyogyaszatilag alkalmas bazisok-
kal képezett soi kilonosen elénydsek.

Az (1) altalanos képlet( vegyiiletek és s6ik hosszan-
tartd értékes értagité és/vagy vérnyomdscsdkkentd ha-
tassal rendelkeznek és a véredények dllapotdval Ossze-
fiiggss hiperténia kezelésére vagy periférias vérataramlasi
zavarok esetében értagitdszerként alkalmazhatok.

A vérnyomascsokkenté hatast az alabbi teszttel iga-
zolhatjuk: .

Az artérids vérnyomast oszcillometridsan és a sziv-
frekvencidt palpatoridsan mérjiik.

Az alap-értékek meghatirozisa utan a teszt-vegyiile-
tet gyomorszondan keresztiil egy éjjelen at éheztetett
kutyaknak beadjuk. Az egyes dozisokat egy napos ido-
kézokben kumulativan adagoljuk. Az artérids vérnyo-
mast ¢és a szivfrekvenciat az egyes adagok beadagoldsa
utan 0,5, 1, 1,5, 3, 6 és 22 ordaval megmérjiik. A kisérleti
allatok viselkedését a kisérlet ideje alatt, majd az utolsé
adagolas utdn 2 napig meghgyeljiik.

A vérnyomascsokkenté hatdst az alabbi moddszerrel
ébren levé spontan hipertonids patkidnyokon is meg-
hatirozzuk.

A szisztolés vérnyomast és a szivfrekvenciit a teszt-
vegyiilet beaddsa eldtt kétszer megmérjilk. A teszt-
vegyiiletet nyelészonda segitségével naponta kétszer
— reggel és délutdn — adagoljuk. Mindkét paramétert
az adagolds utan 1, 3, 6 és 24 6raval megmérjiik és a
kontroll-értékekhez viszonyitott szazalékos valtozast ki-
szémitjuk.

A szisztolés vérnyomadst patkanyok farok-artéridjin
kézvetett moédon, Gerold és tsai modszerével [Helv.
Physiol. Acta 24, 58—69 (1966); Arzneimittelforschung
18, 1285—7 (1968)] mérjiik.

Az alabbi tablazatokban az N-(5-diallilamino-2-oxo-
-2H-[1,2,4Joxadiazolo-[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-benzamidra
kapott eredményeket foglaljuk 6ssze, melyek 5 kisérlet
atlagértékei.

3-
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I. tablizat
Dézis, Teszt-vegyiilet beidasa utan eltelt 6rdk szama
mg/kg,
p.0. o 0,5 1,0 1,5 3,0 6,0 22
Vérnyomas, ¥, (Hgmm)
1,0 1354+1,3 —-22+15 —3,24+28 -22+15 —32+38| —32+26 ’ —3,2+21
3,0 135+1,3 —8,21+57 —9,2+6,4 —8,21+6,3 —8,215,5 —10,2 3,5/ —8,01+3,0
10,0 135+1,3 —152+34 | —182+38 | —202+50 | —222+6,4 | —152+55 | —13,2+4,0
30,0 S 135+1,3 —212+13 | —2224+23 | -262+1,9 | —21,2+37 | —182 +44 | —138+%15
Szivfrekvencia %,
1,0 80+1,8 22432 3,0+23 1,8+3,0 38+22 7,016,3 14,81+ 9,9
3,0 80 +1,8 21,8+10,1 | 27,0+14,6 | 262143 | 2904136 | 434+163 | 51,079
10,0 80118 56,2 £ 6,1 56,5 5,6 62,5+5,0 65,8163 60,5 +14,7 | 69,2+2.3
30,0 80+1,8 722+7,7 71,0 £9,6 71,0 £9,6 72,2169 734175 57,0 £9.,8
1 Bazisérték
11. tdbldzat egyidejlileg 180 ml (0,346 mol) 20%;-o0s toluolos foszgén-
Dogis - ) Hatés oldatot és annyi 10%4-os natriumhidroxid-oldatot cse-
mglke, V-""Dg}:mﬂs» Sztvfriivgnggq. idBartama 25 pegtetiink hozz4 45 C°-on, hogy a pH 7 és 7,5 kozotti
p.o. oraban érték legyen. A reakcidelegyet tovabbi 1 6ran at kever-
jiik, majd metilénkloridot és metanolt adunk hozzi a ki-
1,0 —15,0% +7,2% 24 val6 termék felolddsa céljabol. A két fazist elvalasztjuk
3,0 —21,6% +7,1% 24 és a vizes réteget metilénkloriddal kétszer extrahaljuk.
10,0 —32,8% +22,1% 24 30 Az egyesitett szerves extraktumokat magnéziumszulfat
30,0 —45,0% +26,5% 24 felett szaritjuk és vékuumban bepdroljuk. A kapott
7-amino-~5-diallilamino-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a}-sz-
Az (1) altalanos képletd vegyiileteket €s soikat a -triazin-2-on 211—213 C°-on olvad. Kitermelés: 74,5 g
gyogyaszatban a hatdanyagot és enteralis vagy paren- (90%%).
teralis adagolasra alkalmas, szerves vagy szervetlen 35
gybgydszati iners hordozoanyagokat tartalmazé gyo-
gyaszati készitmények alakjdban alkalmazhatjuk. Iners 2. példa
hordozodanyagként pl. vizet, zselatint, gumiarabikumot,
tejcukrot, keményitSt, magnéziumsztearitot, talkumot, 6 g (0,016 mol) dietil-6-diallilamino-sz-triazin-2,4-di-
novényi olajokat, polialkilénglikolokat, vazelint stb. 40 karbaméat-3-oxidot 120 ml dimetilformamidban szusz-
hasznalhatunk. pendalunk €s a reakcidelegyet argon-atmoszféraban 20
A hatéanyagot szilard (pl. tabletta, drazsé, kiip, kap- percen at 140 C°-on melegitjitk. Az oldoszert vakuum-
szula) vagy folyékony alakban (pl. oldat, szuszpenzio ban ledesztillaljuk és a maradékot metilénklorid etanol-
vagy emulzid) készithetjiikk ki. A készitmények adott -dietiléter-elegybdl atkristalyositjuk. A kapott tiszta
esetben sterilezhetdk, ill. segédanyagokat (pl. konzer- 45 etil-5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a)-sz-
vald-, stabilizald-, nedvesité- vagy emulgealdszerek, az -triazin-7-karbamat 172—174 C°-on olvad. Kitermelés:
ozmozisnyomdas valtozasat el6idézé sok vagy pufferek) 3.1g(57%).
és/vagy tovabbi gyogyaszatilag értékes anyagokat tartal- A fenti eljarassal analég modon
mazhatnak. 4.4 g (0,013 mol) dimetil-6-diallilamino-sz-triazin-2,4-
A napi hatdéanyag-dézis ordlis adagolas mellett 4ltala- 50 -dikarbamét-3-oxidbdl kiindulva 184-—185 CP-on olva-
ban kb. 10—500 mg, mig i. v. adagolas esetében kb. dé metil-5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]Joxadiazolo[2,3-
1—50 mg. A fenti értékek azonban csupédn tdjékoztatd -a]-sz-triazin-7-karbamatot (kitermelés: 4797) és
jellegiiek és a mindenkor alkalmazandd dozis az adott 5,9 g (0,014 mdl) diizobutil-6-diallilamino-sz-triazin-
eset sulyossdgatdl és az orvos elSirasaitol fiigg. -2,4-dikarbamat-3-oxidbél kiindulva 160—162 C°-on
Eljarasunk tovadbbi részleteit az alabbi példdkban is- 55 olvado izobutil-5-diallilamino-2-0x0-2H-[1,2,4]oxadia-
mertetjitk anélkiil, hogy talalmanyunkat a példékra kor- zolo[2,3-al-sz-triazin-7-karbamatot allitunk el6.
latoznank. A megadott olvadaspontok nem-korrigalt A kiinduldsi anyagként fethaszndlt dietil-6-diallilami-
¢riékek. no-sz-triazin-2,4-dikarbamat-3-oxidot a kovetkez6kép-
pen allitjuk elG:
60 5,0 g (0,0225 mol) 2,4-diamino-6-diallilamino-sz-tria-
1. példa zin-3-oxidot 200 ml metilénklorid és 20 ml trietilamin
elegyében szuszpendalunk és 0 C°-on keverés kozben
75 g (0,337 mol) 2,4-diamino-6-diallilamino-sz-triazin- 8 ml (0,084 mol) klérhangyasavetilésztert 25 ml metilén-
-3-oxidot 800 ml metilénkloridban szuszpendalunk és kloridban adunk hozz4. A reakcidelegyet 0 C°-on 1 6ran
keverés kozben 0 C°-ra hitjiik. Ezen a hémérsékleten 65 4t keverjiik, majd vizzel mossuk, a szerves fazist natri-
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umszulfat felett szaritjuk és vikuumban szarazra parol-
juk. A maradékot metilénkloridbdl és etanolbdl dt-
kristalyositjuk. A kapott tiszta dietil-6-diallilamino-sz-
-triazin-2,4-dikarbamét-3-oxid 123—125 C°-on olvad.
Kitermelés: 6,8 g (82°5).

A fenti eljarassal analog modon

5,0 g (0,0225 mol) 2,4-diamino-6-diallilamino-sz-tria-
zin-3-oxid é&s 5 ml (0,063 md6l) klérhangyasavmetilészter
reakcigjaval dimetil-6-diallilamino-sz-triazin-2,4-dikar-
bamit-3-oxidot (op.: 158—160 C°, kitermelés: 73%;) és

5,0 g (0,0225 mél) 2,4-diamino-6-diallilamino-sz-
-triazin-3-oxid és 7 ml (0,053 mol) klérhangyasavizobu-
tilészter reakcidjaval diizobutil-6-diallilamino-sz-triazin-
-2,4-dikarbamat-3-oxidot (op.: 90—92 C°, kitermelés:
75%,) allitunk eld.

3. példa

18 g (0,043 mol) diizobutil-6-diallilamino-sz-triazin-
-2,4-dikarbamadt-3-oxidot keverés kozben 560 ml meti-
lénkloridban oldunk és 1800 ml vizzel és annyi tdmény
natriumhidroxid-oldattal elegyitjiik, hogy a reakcidelegy
pH-ja 12,7 legyen. A reakcidelegyet 75 percen it kever-
juk és a két fazist elvalasztjuk. A lagos vizes réteg pH-jat
3 n sosavval 4-re allitjuk be, majd metilénkloriddal ha-
romszor extrahaljuk. A szerves extraktumokat natrium-
szulfat felett szaritjuk és vakuumban beparoljuk. A ma-
radékot metilénkloridbol €s dietiléterbdl dtkristalyosit-
juk. A kapott tiszta izobutil-5-diallilamino-2-oxo-2H-
-[1,2,4)oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-karbamat 161—163
C°-on olvad. Kitermelés: 10,1 g (68%5).

4. példa

4,0 g (0,016 moél) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-ont 50 ml metilénklorid és
5 ml trietilamin elegyében szuszpendalunk és 0 C°-ra
hiitjiik. Az clegybe keverés kézben lassan 5 ml (0,035
mal) klérhangyasavbenzilésztert csepegtetiink. A reak-
cioelegyet tovabbi 1 ordn it 0 C°-on keverjiik, majd viz-
zel elegyitjiik €s 2 n s6savval pH =4 értékre allitjuk be.
A vizes fazist metilénkloriddal kétszer extrahaljuk, az
egyesitett szerves extraktumokat natriumszulfat felett
szaritjuk és beparoljuk. A maradékot metilénkloridbol
és dietiléterbdl atkristalyositjuk. A kapott tiszta benzil-
-5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a)-sz-tri-
azin-T-karbamat 171—173 C°-on olvad. Kitermelés:
4,5 g (73%).

A fenti eljdrdssal analog médon

4,6 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 4 ml (0,030 mol)
klorhangyasavbutilészter reakcidjaval tiszta butil-5-
-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-tria-
zin-7-karbamdtot (op.: 135—137 C°; kitermelés: 83%;),

2,0 g (0,008 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-on €s 3 ml (0,026 mol)
klérhangyasav-2-metoxi-etilészter reakcidjaval tiszta (2-
-metoxietil)-5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]Joxadiazolo-
[2,3-a}-sz-triazin-7-karbamatot (op.: 171—173 C°, kiter-
melés: 75%) és

4,0 g (0,016 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-on és 5 ml (0,047 mol)
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klorhangyasavallilészter reakciéjaval tiszta allil-S-dial-
lilaminc-2-ox0-2H-{1,2,4joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-
-karbamatot (op.: 173—175 C°, kitermelés: 78%;) alli-
tottunk eld.

5. példa

4,5 g (0,018 moél) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 100 ml metilénklorid
és 10 ml trietilamin elegyében szuszpendalunk. Ezutan
keverés és hités kozben 4,8 ml (0,036 mol) fenilacetil-
kloridot és 30 ml metilénkloridot csepegtetiink hozza.
A reak:idelegyet szobahtmérsékleten 70 percen it ke-
verjik, majd vizzel elegyitjiik és a pH-t 3 n sdsavval
4-re allitjuk be. A két fazist elvalasztjuk, a vizes fazist
metilénkloriddal extrahdljuk. Az egyesitett szerves ext-
raktumokat ndtriumszulfat felett szaritjuk és vakuum-
ban szérazra paroljuk. A maradékot metilénkloridbél és
dietiléterbdl atkristalyositjuk. A kapott N-(5-diallilami-
no-2-oxo-2H-1,2,4loxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-7-il)-2-
-fenil-zcetamid 165—167 C°-on olvad. Kitermelés: 3,5 g
(53%0)

A fenti eljarassal analog modon 4,5 g (0,018 mal)
7-amir o-5-diallilamino-2H-[1,2,4)oxadiazolo[2,3-a]-sz-
-triazin-2-on és 10,8 g (0,05 mol) homoveratrumsavklo-
rid reakcidjaval 139—141 C®-on olvad6 N-(5-diallilami-
no-2-cxo-2H-1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-i1)-2-

-(3,4-dimetoxi-fenil)-acetamidot allitunk eld. Kiter-
melés: 42%4.

6. pilda

4,5 (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-1,2,4}-
oxadinzolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 100 ml metilénklorid
és 10 nl trietilamin elegyében szuszpendalunk. A szusz-
penziot keverés kozben kb. 5 C°-ra hitjiik és 2,5 ml
(0,024 mol) 2,4 diklor-benzoilklorid és 20 ml metilén-
kloric elegyével elegyitjiik. A reakcidelegyet 1 éran 4t
0 C°-on tartjuk, majd 100 ml vizzel higitjuk. A két fazist
elvalasztjuk és a vizes réteget metilénkloriddal kétszer
extrahaljuk. Az egyesitett szerves extraktumokat natri-
umszulfat felett szaritjuk €s vikuumban szdrazra parol-
juk. A maradékot kovasavgélen kromatografiljuk és
99:1 aranyi kloroform—metanol-eleggyel elualjuk.
A maradékot kloroformbol és dietiléterbsl kristalyo-
sitva 163—164 C°-on olvado 2,4-diklor-N-(5-diallilami-
no-2-oxo-2H-[1,2,4loxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-
-benzamidot kapunk. Kitermelés: 5,4 g (71%,).

A fenti eljarassal analég modon

43 g (0,017 mél) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-on és 4,8 g (0,023 mol)
3,4-diklor-benzoilklorid rcakcidjdval 190—191 CC-on
olvadé tiszta 3,4-dikl6r-N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-
-[1,2.4)Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-benzamidot (ki-
term:lés: 60%4); és

4,5 g (0,018 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 7,2 g (0,036 mol)
3,5-dimetoxi-benzoilklorid reakcidjival 161—164 C°-on
olvado tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-{1,2,4]Joxadia-
z0lo|2,3-a]-sz-triazin-7-il)-3,5-dimetoxi-benzamidot &lli-
tunk el. Kitermelés: 73%;.

5.
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7. példa

5,0 g (0,02 mél) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 150 ml kloroformmal
10 mli trietilaminnal és 4,5 m1 (0,032 mé}) 2,6-dikér-ben-
zoilkloriddal elegyitiink és a reakcidelegyet 7 6rdn &t
visszafolyato hiité alkalmazisa mellett forraljuk, majd
Iehiitjiik, vizzel higitjuk, a pH-t sésavval 4-re allitjuk be
és kloroformmal extrahaljuk. Az egyesitett szerves
extraktumokat nétriumszulfat felett szaritjuk és vakuum-
ban szarazra paroljuk. A maradékot kovasavgélen kro-
matografaljuk és 99: 1 aranyt metilénklorid—metanol-
eleggyel elualjuk. A terméket izopropiléter és metilén-
klorid elegyébdl dtkristalyositva 133—135 C°-on olvadé
tiszta 2,6-dikl6r-N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4Joxa-
diazolo[2,3-aJ-sz-triazin-7-il)-benzamidot kapunk. Ki-
termelés: 2,6 g (31%4).

8. példa

5,0 g (0,02 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-al]-sz-triazin-2-ont 7 ml trietilamin és
150 ml metilénklorid elegyében szuszpendalunk. A szusz-
penziohoz keverés és kb. 0 C°-ra vald hiités kdzben
3,4 ml (0,026 mol) 4-klor-benzoilkloridot csepegtetiink.
A reakcidelegyet 1 6rdn at kb. 0 C®-on keverjiik, majd
vizet adunk hozza és a pH-t hig s6savval 4-re 4llitjuk be.
A Kkét fazist elvalasztjuk és a vizes réteget metilén-
kloriddal extrahaljuk. Az egyesitett szerves extraktumo-
kat natriumszulfat felett szaritjuk és vakuumban szaraz-
ra paroljuk.

A maradékot metilénkloridbdl és dietiléterbdl 4tkris-
talyositjuk. A kapott tiszta p-klér-N-(5-diallilamino-2-
-0x0-2H-1,2,4Joxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-benza-
mid 192—194 C°-on olvad. Kitermelés: 5,6 g (7254).

A fenti eljardssal analég modon

3,5 g (0,014 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 2,2 mi (0,017 mol)
2 klor-benzoilklorid reakcidjival tiszta o-klor-N-(5-di-
allilamino-2-oxo-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-
-7-i1)-benzamidot (op.: 179—181 C°, kitermelés: 44%});

4,5 g (0,018 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 3,2 ml (0,025 mol)
3-klor-benzoilklorid reakcijaval 172—173 C®-on olva-
do tiszta m-klor-N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4Joxa-
diazolo|2,3-a]-sz-triazin-7-il)-benzamidot (kitermelés:
43%);

5,0 g (0,02 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolof2,3-a}-sz-triazin-2-on € 5 g (0,025 mdl)
2-acetil-szalicilsavklorid reakcidjaval 159—161 C°-on
olvadé tiszta o-{(5-diallilamino-2-oxo-2H-[1,2,4]oxadia-
zolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-karbamoil }-fenil-acetatot (ki-
termelés: 37%5);

4,2 g (0,017 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4)
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-on és 3,1 g (0,019 mdl-
p-toluoilklorid reakciéjival 151—153 C°-on olvadé N-
-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]-sz-tri-
azin-7-il)-p-toluamidot; kitermelés: 48%4;

4,5 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-on és 3,4 g (0,022 mdl)
m-toluoilklorid reakcidjaval 159—160 C°-on olvado
N-(5-diallilamino-2-0x0-2H-[1,2,4]oxadiazolof2,3-a]-sz-

-triazin-7-il)-m-toluamidot (kitermelés: 53%4);

4,5 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]-
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oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 4,0 g (0,023 mol)
anizssavklorid reakcidjaval 185—186 C°-on olvadé N-
-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a}-sz-
-triazin-7-il)-p-dnizsamidot (kitermelés: 45%;); és

4,5 g (0,018 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4}-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 3,0 g (0,019 mol)
4-cidn-benzoesavklorid reakcidjaval 197—199 C°-on
olvadé p-ciano-N-(5-diallilamino-2-0x0-2H-[1,2,4]oxa-
diazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-benzamidot (kitermelés:
69%,
allitunk eld.

9. példa

7,0 g (0,028 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 250 ml metilénklorid
és 10 ml trietilamin elegyében szuszpendalunk, majd a
szuszpenziot keverés kozben 0 C°-ra hiitjiik és 4,5 ml
(0,039 mol) benzoilklorid és 35 ml metilénklorid oldata-
val elegyitjitk. A reakcidelegyet 1 ordn at 0 C°-on ke-
verjiikk, majd vizzel higitjuk és s6savval pH 4 értékre
allitjuk be. A két fazist elvalasztjuk, a vizes réteget me-
tilénkloriddal kétszer extrahaljuk, a szerves extraktumo-
kat egyesitjiik, magnéziumszulfat felett szaritjuk és va-
kuumban 20 C°-on bepdroljuk. A maradékot metilén-
kloridbol és dietiléterbdl atkristalyositjuk. A kapott
tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]oxadiazolof2,3-
-a]-sz-triazin-7-il)-benzamid 182—183 C°-on olvad. Ki-
termelés: 6,0 g (60%5).

10. péida

10,4 g (0,042 mol) 7-amino-S-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 300 ml metilénklorid-
ban és 12 ml trietilaminban szuszpendalunk, majd a
szuszpenziot keverés kozben 0 CC-ra hiitjilkk és 10 g
0,044 mol) benzoesavanhidriddel és 1,1 g 4-dimetilami-
no-piridinnel elegyitjitk. A reakcidelegyet 45 percen at
) C°-on keverjiik, majd vizzel mossuk. A szerves fazist
nagnéziumszulfat felett szaritjuk és beparoljuk. A nyers-
‘erméket metilénkloridbol és dietiléterbdl dtkristalyo-
sitjuk. A kapott tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-
-[1,2,4Joxadiazolof2,3-a}-sz-triazin-7-il)-benzamid 182—
183 C°-on olvad. Kitermelés: 10,7 g (75%;).

11. példa

3,3 g (0,027 mol) benzoesavat 70 ml metilénklorid és
2,7 g (0,027 mdl) trietilamin elegyében oldunk. Az olda-
tot 0 C°-on keverés kozben 3,5 g (0,027 mol) klorhangya-
savizobutilészter és 25 ml metilénklorid oldataval ele-
gyitjitkk. Az elegyet 30 percen 4t 0 C°-on, majd 1 oran
keresztiil szobahémérsékleten keverjiik. A kapott olda-
tot 5 g (0,02 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on, 200 ml metilénklorid,
12,5 ml trietilamin €s 0,6 g 4-dimetilamino-piridin szusz-
penzidjaval elegyitjiikk. A reakcidelegyet 18 6ran at
szobahdmérsékleten keverjiik, majd 100 ml vizzel mos-
suk. A szerves fazisokat magnéziumszulfat felett szarit-
juk és vikuumban bepdroljuk. A kapott maradékot
cszlopkromatografids Gton tisztitjuk. A kapott tiszta
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N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-
~triazin-7-il)-benzamid 182—183 C°-on olvad. Kiterme-
lés:3,4¢.

12. példa

4,5 g (0,0128 mol) N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]-
-oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-benzamidot 100 ml ace-
tonitrilben oldunk és 12,8 ml (0,0128 mdl) 1 n ndtrium-
hidroxid-oldattal elegyitjiik. A reakcidelegyet vakuum-
ban beparoljuk, és a maradékot acetonitril—viz—dietil-
-€ter-clegybdl atkristalyositjuk. A kapott tiszta natriumso
120—130 C®-on olvad. Kitermelés: 4,5 g.

13. példa

3,5 g (0,01 mol) N-(5-dialtilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]-
-oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-benzamidot 50 ml ace-
tonifrilben oldunk és 1,8 ml g diciklohexilaminnal ele-
-gyitjiikk. A tiszta diciklohexilamin-sét dietiléterrel csap-
Jjukki.Op.: 141142 C°.

14. példa

3,52 g (0,10 mol) N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-[1,2,4]-
-oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-benzamidot 50 ml ace-
tonitrilben 1,3 g N-etil-diizopropilamin és 50 ml aceto-
nitril oldataval elegyitjiik. Az etil-diizopropilamin-sét
dietiléter hozzdaddsaval kicsapjuk. Op.: 106—108 C°.

15. példa

3,52 g (0,01 moly N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-{1,2,4]-
-oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-7-il)-benzamidot 50 ml ace-
tonitrilben 1,2 g trisz-(hidroximetil)-aminometén, 20 ml
.acetonitril és 5 ml viz oldataval elegyitjiik. Az elegyet 30
percen at keverjiik. A kivals s6 174—175 C°-on olvad.

16. példa

5 g (0,02 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
-oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-ont 80 ml metilénklorid
s 5 ml trietilamin elegyében szuszpendalunk. Az elegy-
hez 0 C°-on 2,2 ml (0,024 mol) propionsav-klorid és 20
ml metilénklorid elegyét csepegtetjiik. A reakcidelegyet
90 percen 4t keverjiik, majd vizzel higitjuk, a pH-t 4-re
allitjuk be és metilénkloriddal extrahédljuk. Az egyesitett
szerves extraktumokat magnéziumszulfat felett szaritjuk
£€s vikuumban bepiroljuk.

A maradékot kovasavgélen kromatografiljuk és klo-
roformmal eludljuk. Metilénkloridbdl és dietiléterbsl
torténé atkristalyositds utan 157—159 C°-on olvadé
tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-
-a)-sz-triazin-7-il)-propionamidot kapunk. Kitermelés:
4,5 g (74%).

A fenti eljardssal analég médon .

4 g (0,016 mol) 7-amino-5-diallitamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 5 ml (0,07 mdl)
acetilklorid reakcidjaval 164—165 C°-on olvadé tiszta
N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-
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-triazin-7-il)-acetamidot (op.:
53%5);

3,6 g (0,014 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 5 ml (0,048 mol) vaj-
savklorid reakcidjaval 156—158 C°-on olvadé tiszta N-
-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]-sz-
-triazin-7-il)-butiramidot (kitermelés: 43°%%); és

5 g (0,02 modl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 3,2 ml (0,026 ml)
pivalinsavklorid reakciéjaval 129—131 C°-on olvadé
tiszta N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-
-a)-sz-triazin-7-i)-pivalamidot (kitermelés: 36°%;) alli-
tunk eld.

164—165 C°, kitermelés:

17. példa

6 g (0,024 mol) 7-amino-S-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 60 ml vizmentes piri-
dinben és 8 ml (0,08 mél) ecetsavanhidridben 18 6rdn 4t
szohbahOmérsékleten keveriink. Az olddszert 40 C°-on
ledesztillaljuk és a maradékot 220 ml metilénkloridban
old;uk. A kapott oldatot 1 n sésavval mossuk, natrium-
szu'fdt felett szdritjuk és vakuumban szdrazra paroljuk.
A maradékot metilénklorid és dietiléter k6zott megoszt~
juk_atkristilyositjuk. A kapott N-(5-diallilamino-2-oxo-
-2B-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-acetamid
164—165 C°-on olvad. Kitermelés: 5,5 g (78%%).

18. példa

6,0 g (0,024 mol) 7-amino-5-diallitamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-ont 200 ml metilénklorid-
bar €s 10 ml trietilaminban szuszpendalunk. Az elegyet
kb. 0 C°-ra hiitjitk, majd keverés kozben 3 m1(0,030 mol)
furin-2-karbonsavklorid és 50 ml metilénklorid oldati-
val elegyitjiik. A reakcidelegyet 1 ordn at keverjiik, majd
100 ml vizzel higitjuk és sésavval pH =4 értékre sava-
nyitjuk. A két fazist elvalasztjuk, a szerves réteget mag-
néziumszulfat felett szaritjuk és vakuumban bepdroljuk.
A maradékot metilénkloridbol és dietiléterbdl atkristd-
lyositjuk. A kapott tiszta N-[5-diallilamino-2-oxo-2H-
-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-al-sz-triazin-7-i1)-2-furinkarbon-
savamid 159—162 C°-on olvad. Kitermelés: 7,4 g
(897%).

19. példa

4,5 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 100 ml metilénklorid-
bar és 15 ml trietilaminban szuszpendélunk. A szuszpen-
ziohoz 0 C°-on lassan 4,5 g (0,025 ml) nikotinsavklorid-
-hidrokloridnak 50 ml metilénkloriddal képezett szusz-
penzidjit csepegtetjiik. A soOtétszin(i oldatot 2 6ran 4t
0 C’-on keverjiik, vizzel kétszer mossuk és natriumszul-
fat felett szdritjuk. Az old6szert vakuumban ledesztillal-
juk és a maradékot kovasavgélen kromatografaljuk.
A kapott nyersterméket metilénkloridban sésavas di-
oxannal elegyitjiik. A kapott tiszta N-(5-diallilamino-2-
-0x2-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-nikotin-
savamid-dihidroklorid 135—140 C°-on olvad. Kiterme-
1€s:4,2 g (55%).

A fentieljardssal analog médon
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4,5 g (0,018 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 4,5 g (0,025 mol)
izonikotinsavklorid-hidroklorid reakciéjaval N-(5-dial-
lilamino-2-ox0-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin~7-
-il)-izonikotinsavamid-dihidrokloridot (op.: 130—140
C°, kitermelés: 30%;);

3,6 g (0,014 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 4,3 g (0,024 mol)
2-pikolinsavklorid-hidroklorid reakci6javal tiszta N-(5-
-diallilamino-2-oxo-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-tria-
zin-7-il)-2-piridin-karboxamidot (op.: 213—215 C°, ki-
termelés: 91%,) és

4,5 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 2,4 ml (0,0225 mdl)
tiofén-2-karbonsavklorid reakci6javal tiszta N-(5-dial-
lilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-
-il)-2-tiofén-karboxamidot (op.: 179—181 C°, kiterme-
1és: 73%; allitunk eld.

20. példa

50 g (0,02 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-ont 100 m! metilénklorid-
ban €s 10 ml trietilaminban szuszpendalunk. A szuszpen-
zidhoz keverés kozben kb. 5 C°-on 2,5 g (0,022 mél)
metoxiecetsavklorid és 20 ml metilénklorid oldatat cse-
pegtetjik. A reakcitelegyet 1 6rdn at kb. 5 C°-on tartjuk,
majd vizzel higitjuk és a pH-t 3 n sdsavval 4-re allitjuk be.
A két fazist elvalaszijuk és a vizes réteget metilénklorid-
dal extrahdljuk. Az egyesitett szerves extrakiumokat
natriumszulfat felett szdritjuk és vikuumban beparol-
juk. A maradékot metilénkloridbol és dietiléterbsl at-
kristalyositjuk. A kapott N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-
-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-2-metoxi-acet-
amid 135—136 C°-on olvad. Kitermelés: 4,8 g (75%).

A fenti eljarassal analog modon

7,5 g (0,03 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-on és 2,9 ml (0,036 mél)
kléracetilklorid reakciéjaval 159—162 C°-on olvadé 2-
-klor-N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]Joxadiazolo[2,3-
-a]-sz-triazin-7-il)-acetamidot (kitermelés: 33%¢);

5,2 g (0,021 mél) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 2,6 g (0,021 mél)
etoxiecetsavklorid reakcidjaval 2-etoxi-N-(5-diallilami-
no-2-oxo-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-
-acetamidot (op.: 111—113 C°, kitermelés: 48%;) és

4,8 g (0,019 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4}-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 5,2 g (0,030 mél)
fenoxiecetsavklorid reakcidjival N-(5-diallilamino-2-
-0x0-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-2-fen-
oxi-acetamidot (op.: 164—166 C°, kitermelés: 65%)
allitunk eld.

21. példa

6,5 g (0,026 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-ont 120 ml metilénklorid
és 8 ml trietilamin elegyében szuszpenddlunk. A szusz-
penzichoz keverés kdzben 3 ml (0,037 mol) akrilsavkio-
rid és 35 ml metilénklorid oldatat csepegtetjitk. A reak-
cidelegyet 2 oran at keverjiik, 100 ml vizzel higitjuk és
2 n sosavval pH=4 értékre savanyitjuk. A két fazist
elvalasztjuk €s a vizes réteget metilénkloriddal extrahal-
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juk. Az egyesitett szerves extraktumokat natriumszulfat
felett szaritjuk és vakuumban szarazra paroljuk. A ma-
radékot kovasavgélen kromatografiljuk és metilén-
kloriddal és metanollal eludljuk. A célvegyiiletet metilén-
kloridbol és dietiléterbdl dtkristalyositjuk. A kapott
tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-[1,2,4]Joxadiazolo[2,3-
-a]-sz-triazin-7-il)-akriloilamid 157—161 C°:on olvad.
Kitermelés: 6.6 g (83%;).

A fenti eljardssal analog médon

5 g (0,02 mél) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4)-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 2,3 ml (0,024 mél)
metakrilsavklorid reakci6javal 110—112 C°-on olvadd
tiszta N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolof2,3-
-a}-sz-triazin-7-il)-2-metil-akriloilamidot (op.: 110—112
C°, kitermelés: 31%¢);

4,5 g (0,118 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-on €s 2,25 ml (0,023 mol)
krotonsavklorid reakcidjaval 154—157 C°-on olvado
N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4Joxadiazolof2,3-a)-sz-
-triazin-7-il)-krotonamidot (op.: 154—157 C°, kiterme-
1és: 61%%);

4,5 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 4,5 g (0,028 mdt)
fahéjsavklorid reakcidjaval 4,9 g 215—216 C°-on olvadé
N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]-sz-
-triazin-7-il)-fahéjsavamidot ;

5,2 g (0,021 mél) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 4,0 g (0,025 mol)
3-(2-furil)-akrilsavklorid reakcidjdval 224—226 C°-on
olvadé N-(5-diallilalamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]oxadiazolo-
[2,3-a)-sz-triazin-7-il)-2-furil-akriloilamidot (Kitermelés:
66%,) allitunk eld.

22. példa

4,5 g (0,018 mél) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4}-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 10 ml trietilamin és
150 ml metilénklorid elegyében szuszpendalunk. Az ele-
gyet keverés kozben lehiitjiikk és 3,6 ml (0,026 mol)
glutdrsav-monometilészter-kloriddal elegyitjiik. A re-
akcidelegyet 45 percen at keverjiik, majd vizzel higitjuk
€s a pH-t sésavval 4,5-re allitjuk be. Ezutan metilén-
kloriddal extrahdljuk, az egyesitett szerves extraktumo-
kat natriumszulfat felett szaritjuk és vakuumban szaraz-
ra paroljuk. A nyersterméket kovasavgélen kromatogra-
faljuk és 99:1 ardnya kloroform—metanol-eleggyel
eludljuk. A maradék metilénklorid-dietiléter-elegybdl
kristalyositva 164—165 C°-on olvadé tiszta metil-N-(5-
-diallilamino-2-ox0-2H-{1,2,4Joxadiazolo]2,3-a]-sz-tria-
zin-7-il)-glutdramid-félésztert kapunk. Kitermelés: 4,7 g
(69%).

A fenti eljardssal analég médon

4,5 g (0,018 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 2,15 ml (0,019 mdél)
malonsav-monometilészterklorid reakcidjaval 138—140
C°-on olvadd tiszta metil-N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-
-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz~triazin-7-il)-malonamid-fél-
észtert (kitermelés: 329,) és

4,5 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 3,6 ml (0,028 mdl)
borostyank6sav-monometilészterklorid reakciojival
129—131 C®-on olvadé tiszta metil-N-(5-diallilamino-2-
-0x0-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-szukcin-
amid-félésztert (kitermelés: 41°4) allitunk el6.
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23. péida

3,0 g (0,012 mdl) 7-amino-3-diallilamino-2H-|1,2,4)-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazint 100 ml acetonban oldunk
és 4 ml (0,045 mol) klorecetsav-metilésztert €s 4 g ka-
liumkarbonatot adunk hozzi. Az elegyet 21 6ran at
erGteljesen keverjiik, majd vdkuumban szdrazra parol-
juk. A maradékot metilénklorid és viz elegyében oldjuk
és metilénkloriddal kétszer extrahaljuk. Az egyesitett
szerves extraktumokat kaliumkarbondt felett szaritjuk
és vakuumban bepdroljuk. A nyersterméket kovasav-
gélen kromatografiljuk és 99: 1 ardnyd metilénklorid-
-metanol-eleggyel eludljuk. A kapott tiszta N-(5-diallil-
amino-2-oxo0-2H-[1,2,4]Joxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-7-il)-
-glicin-metilészter acetonbdl és petroléterbdl torténd
atkristalyositds utan 173—174 C°-on olvad. Kitermelés:
40%,).

A fenti eljardssal analég modon

5 g (0,02 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]Joxa-
diazolo [2,3-a}-sz-triazin-2-on és 7.8 ml (0,06 mol)
2-brém-propionsav-etilészter reakcidjaval 135—
137 C°-on olvadé tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-
-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-DL-alanin-etil-
észtert (kitermelés: 59%¢);

5,0 g (0,02 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo [2,3-a}-sz-triazin-2-on és 8,9 ml (0,06 mdl)
2-brom-vajsavetilészter reakcidjaval 94—95 C°-on ol-
vado tiszta etil-racém-2-{(5~dia11i]amino-Z-oxo—ZH-[l,2,-
4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-amino}-butiratot (ki-
termelés: 19%¢) allitunk el6.

24, példa

3,0 g (0,012 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-2-ont 120 ml acetonban ol-
dunk és 6 ml (0,07 mol) klorecetsavmetilésztert és 15 g
kaliumkarbonatot adunk hozzd. Az elegyet 52 oran at
keverjiik, majd szdrazra paroljuk. A maradékot metilén-
kloridban és vizben oldjuk és metilénkloriddal kétszer
extrahaljuk. Az egyesitett szerves extraktumokat ka-
liumkarbonat felett szaritjuk és vikuumban bepdaroljuk.
A maradékot kovasavgélen kromatografaljuk és 0,5%
metanolt tartalmazé metilénklorid-metanol-eleggyel elu-
aljuk. A kapott dimetil-{(S-diallilamino-2-oxo-2H—[1,2,-
4)oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-imino}-diacetat  izo-
propiléteres atkristilyositds utan 93—95 C°-on olvad.
Kitermelés: 55%.

Ezenkiviil 173—174 C°-on olvad¢é tiszta N-(5-diallil-
amino-2-oxo-2H-[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-
-il)-glicin-metilésztert nyeriink ki. Kitermelés: 32%;.

A fenti eljarassal analog modon

8,2 g (0,033 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-on ¢és 22 ml (0,2 mol)
brémecetsavetilészter reakcidjaval 103—104 C°-on ol-
vado tiszta dietil-{(5-diallilamino-2-oxo-2H-{1,2,4]Joxa-
diazolo[2,3-a]-sz-triazin—7—il}imino}-diacetétot (kiterme-
1és: 80%%) és

3 g (0,012 mél) 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-on és 4 ml (0,027 mol)
bromecetsav-tercier  butilészter reakcidjdval 93—
95 C°-on olvadé di-tercier butil-{(5-diallilamino-2-oxo-
-2H-[1,2,4)oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-imino}-
~diacetatot (kitermelés: 719¢) allitunk eld.
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25. példa

4,8 g (0,014 madl) dietil-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-
-sz-triazin-2,4-dikarbamat-3-oxidot 100 ml vizmentes
dimetilformamiddal elegyitiink €s 30 percen 4t 140 C°-on
keverjiik. Az olddszert vikuumban ledesztilldljuk és a
maradékot metilénkloridbol és dietiléterbdl dtkristalyo-
sitjuk. A kapott tiszta etil-5-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-
-2-0x0-2H[1,2,4]oxadiazolo]2,3-a)-sz-triazin-7-karbamat
220—-225 C°-on bomlas kozben olvad. Kitermelés:
1,5 g (36%%).

A fenti eljdrdssal analég médon

4,& g (0,015 mol) dimetil-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-
-sz-triazin-2,4-dikarbamat-3-oxidbol kiindulva 217—
220 C°-on olvado metil-5-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-2-
-oxo-2H[1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-karbamé-
tot és .

6,5 g (0,016 mol) diizobutil-6-[3,6-dihidro-1(2H)-
-piridil}-sz-triazin-2,4-karbamat-3-oxidb6! kiindulva
izobutil-5-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-2-oxo-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-karbamdtot (op.: 210—
215 €°, bomlds, kitermelés: 39%;) allitunk el6. .

A kiindulasi anyagként felhaszndlt dietil-6-[3,6-di-
hidro-1(2H)-piridil}-sz-triazin-2,4-dikarbamat-3-oxidot
a kcvetkez6képpen allithatjuk eld:

300 g (2,06 mol) 2-klor-4,6-diamino-sz-triazin, 180 g
(2,16 mol) 1,2,5,6-tetrahidro-piridin és 170 g (2,02 mol)
natriumhidrogénkarbonat 1700 ml n-butanollal képe-
zett elegyét 18 ordn 4t visszafolyatod hiitd alkalmazdsa
meliett forraljuk. A reakcidelegyet lehiitjiik, sziirjiik és a
maradékot etanollal digeraljuk, majd sziirjik. A sziir-
leteket egyesitjitkk és beparoljuk. A kapott tiszta 2,4-
-diamino-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil}-sz-triazin  200—
202 C°-on olvad. Kitermelés: 229,4 g (58%).

151 g (1 mol) 9075-0s m-klor-perbenzoesavat 800 ml
dimetoxietanban oldunk és az oldatot —5 C°-ra hiitjiik.
Ezutan 2,5 ora alatt 103 g (0,495 mol) szilard 2,4-di-
amino-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-sz-triazint ~ adunk
hozza. A reakcidelegyet szobahémérsékletre hagyjuk
felmelegedni és egy éjjelen 4t keverjiik. Az olddszert
vakuumban 20 C®-on beparoljuk és 200 ml vizet adunk
hozza. A pH-t natriumhidroxiddal 10-re allitjuk be és az
oldatot kloroformmal 20 6ran 4t folyamatosan extra-
haljuk. Az oldoszert ledesztilliljuk és a nyersterméket
kovasavgélen kromatografaljuk. A Kkapott tiszta 2,4-
-diamino-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-sz-triazin-3-oxid
(kitermelés: 10,6 g, 9%%) 261—265 C°-on olvad (bom-
14s). Ezt a vegyiiletet a kovetkez$képpen is el&allithat-
juk:

40 g (0,335 mal) 1,2,5,6-tetrahidro-piridin-hidroklori-
dot és 30 g (0,337 mdl) ndtriumdicidnamidot 400 mt
n-butanolban és 30 ml vizben szuszpendilunk és egy
éjjelen at visszafolyato hiité alkalmazasa mellett forral-
juk. Az elegyet lehiitjiik, sziirjiik és a sziirletet beparol-
juk. A maradékot 100 ml vizben digeraljuk, a szilard
anyagot sziirjiik és o-xilolbol atkristalyositjuk. A kapott
tiszta 1-(1,2,5,6-tetrahidro-piridil)-3-ciano-guanidin
131—133 C®-on olvad. Kitermelés: 45 g (85%4).

60 g (0,4 mdl) 1-(1,2,5,6-tetrahidro-piridil)-3-ciano-
-guanidint 1000 ml vizmentes tetrahidrofurannal és 46 g
(0,41 mol) kdliumtercier-butilattal elegyitiink és 5 percen
4t visszafolyaté hiité alkalmazisa mellett forraljuk.
Az elegyet 5 C°-ra hfitjiik és 43 g (0,406 mél) brémcidn-
n:l elegyitjitk, mikozben a hémérséklet 30 C°-ra emel-
kedik. Ezutan 46 g (0,41 mol) kalium-tercier butilatot
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adunk hozza és a reakcidelegyet 15 percen 4t szoba-
hémérsékleten keverjilk. Az oldoészert vikuumban le-
desztillaljuk és a maradékot 500 ml vizben oldjuk és
28 g (0,403 mdl) hidroxilamin-hidrokloridot adunk hoz-
z4. Az elegyet 45 percen at visszafolyatd hiité alkalma-
zasa mellett forraljuk, majd lehiitjik, sésavval megsava-
nyitjuk és metilénkloriddal kétszer extrahaljuk.

A vizes fazist natriumhidroxiddal 9-re allitjuk be és
egy éjjelen at kloroformmal extrahaljuk. Az oldoszer
ledesztillalasa utdn tiszta 2,4-diamino-6-[3,6-dihidro-
-1(2H)-piridil]-sz-triazin-3-oxidot izoldlunk. Op.: 260—
265 C° (bomlds), kitermelés: 17,1 g (20%).

10 g (0,048 mol) 2,4-diamino-6-[3,6-dihidro-1Q2H)-
-piridil}-sz-triazin-3-oxidot 350 ml metilénklorid ¢és
40 ml trietilamin elegyében szuszpendalunk és 5 C°ra
hiitjiik. Keverés kozben lassan 10 m! (0,105 mol) klor-
hangyasavetilészter és 60 ml metilénklorid oldatat cse-
pegtetjitk hozza. A reakcidelegyet 1 éran at 5 C°-on és
1 orin keresztiil szobah8mérsékleten keverjiik, vizzel
mossuk és a vizes fazist metilénkloriddal extrahaljuk.
Az egyesitett szerves extraktumokat natriumszulfat
felett szaritjuk és vikuumban beparoljuk. A maradékot
metilénkloridbol és dietiléterbdl dtkristdlyositjuk. A ka-
pott tiszta dietil-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-sz-triazin-
-2,4-dikarbamdt-3-oxid 143—148 C°-on olvad (bomlas).
Kitermelés: 15,3 g (919).

A fenti eljarassal analég mdédon

6,2 g (0,030 mél) 2,4-diamino-6-[3,6-dihidro-1(2H)-
-piridil}-sz-triazin-3-oxid €s 6 ml (0,076 mol) klorhan-
gyasavmetilészter reakcidjaval dimetil-6-[3,6-dihidro-
-1(2H)-piridil]-sz-triazin-2,4-dikarbamat-3-oxidot (op.:
190—200 C°, bomlas, kitermelés: 49%;) és

5,8 g (0,028 mél) 2.4-diamino-6-[3,6-dihidro-1(2H)-
-piridil}-sz-triazin-3-oxid és 7 ml (0,0533 mol) klor-
hangyasavizobutilészter reakcidjaval diizobutil-6-[3,6-
-dihidro-1(2H)-piridil]-sz-triazin-2,4-dikarbamat-3-
~oxidot (op.: 133—135 C°, kitermelés: 59°4) allitunk
eld.

26. példa

8 g (0,019 mdl) diizobutil-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piri-
dil]-sz-triazin-2,4-dikarbamat-3-oxidot 300 ml metilén-
klorid és 1000 ml viz elegyében oldunk és a pH-t t0mény
natriumhidroxid-oldattal 12,7-re llitjuk be. A reakcio-
elegyet 75 percen at keverjitk, majd a szerves fazist elva-
lasztjuk, a vizes réteg pH-jat 3 n sésavval 4-re allitjuk be.

Az ily mbédon kapott savas vizes oldatot metilén-
klariddal extrahaljuk. A szerves extraktumokat nat-
riumszulfat felett szaritjuk és bepdroljuk. A kapott
tiszta  izobutil-5-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-2-ox0-2H-
-[1,2,4loxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-7-karbamat ~ 210—
215 C°-on olvad. Kitermelés: 4,23 g (44%4).

A fenti eljarassal analég modon

dietil-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-sz-triazin-2,4-di-
karbamat-3-oxidbdl kiindulva etil-543,6-dihidro-
-1(2H)-piridil}-2-0x0-2H-[1,2,4]Joxadiazolo[2,3-a}-sz-
-triazin-7-karbamatot (op.: 220—225 C°) és

dimetil-6-[3,6-dihidro-1(2H)-piridil]-sz-triazin-2,4-
-dikarbamat-3-oxidbdl kiindulva metil-5-[3,6-dihidro-
-1Q2H)-piridil]-2-oxo-2H-|1,2 4loxadiazolo[2,3-a]-sz-
-triazin-7-karbamatot (op.: 217—220 C°) dllitunk eld.
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27. példa

9,5 g (0,046 mol) 2,4-diamino-6-[3,6-dihidro-1(2H)-
-piridil]-sz-triazin-3-oxidot 250 ml metilénkloridban
szuszpendalunk és a szuszpenziot keverés kozben
5 C°-ra hitjiik. Ezen a hémérsékleten egyidejlileg 25 ml
0,048 mal) 20%-0s toluolos foszgén-oldatot és 10%5-o0s
natrinmhidroxid-oldatot csepegtetiink hozza 30 perc
alatt olyan iitemben, hogy a pH-t 7 és 8 k6zotti értéken
tartjuk. A reakcidelegyet tovabbi 1 ordn 4t keverjiik és
a két fazist elvalasztjuk. A vizes réteget metilénklorid-
dal és metanollal kétszer extrahdljuk és a szerves
extraktumokat magnéziumszulfat felett szaritjuk és be-
paroljuk. A kapott tiszta 7-amino-5-[3,6-dihidro-1(2H)-
-piridil]-2-oxo-2H-[1,2,4}oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin
230—235 CP-on bomlas kdzben olvad. Kitermelés:
8,9 g (83%%).

28. példa

6,9 g (0,029 mol) 7-amino-5-[3,6-dihidro-1(2H)-piri-
dil]-2-oxo0-2H-[1,2,4]oxadiazolof2,3-a]-sz-triazmt 200 ml
metilénklorid és 8 ml trietilamin elegyében szuszpenda-
lunk €s 0 C°-on keverés kozben 5,2 ml (0,055 mdl) klor-
hangyasavetilészter és 70 ml metilénklorid oldatat cse-
pegtetjitk hozzd. A reakcibelegyet 1 6ran at 0 C°-on
rartjuk, majd a pH-t 1 n sbésavval 4,5 értékre 4llitjuk be
és a két fazist elvalasztjuk. A szerves fazist natrium-
szulfat felett szaritjuk és az olddszert ledesztillaljuk.
A maradékot metilén-kloridbdl és dietiléterbdl atkris-
talyositjuk. A kapott tiszta etil-5-[3,6-dihidro-1(2H)-
-piridil}-2-ox0-2H-[1,2,4]Joxadiazolof2,3-a}-sz-triazin-7-
-karbamat 218—225 C°-on bomlas kozben olvad. Kiter-
melés: 5,5 g (61%5).

29. példa

5,0 g (0,02 mél) 7-amino-S-diallitamino-2H-{1,2,4}-
cxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-ont 100 ml metilénklorid
és 10 ml trietilamin elegyében szuszpendilunk. Az elegy-
hez kb. 0 C°ra vald hiités és keverés kozben 5,8 ml
(0,04 mo}) tiofén-2-acetilklorid és 20 ml metilénklorid
oldatat csepegtetjiik. A reakcidelegyet tovabbi 4 6rdn 4t
kb. 5 C°-on keverjitk, majd vizzel elegyitjiik és a pH-t
3 n sosavval 3,7 ériékre allitjuk be. A két fazist elva-
lesztjuk €s a vizes réteget metilénkloriddal tobbszor
extrahaljuk. Az egyesitett szerves fazisokat natriumszul-
fét felett szaritjuk és vikuumban beparoljuk. A mara-
dékot kovasavgélen kromatografdljuk és metilénklorid-
dul és metanollal eludljuk. Metilénklorid-dietiléter-
elzgybdl torténd atkristalyositas utdn 140—142 C°-on
olvado tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-[1,2,4)Joxadia-
zclo[2,3-a)-sz-triazin-7-il)-2-tiofén-acetamidot  kapunk.
Kitermelés: 4,1 g (55%5).

30. példa

4,5 g (0,018 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 100 ml trietilamin és
0,5 g 4-dimetilamino-piridin elegyében szuszpenddlunk.
A7 elegyhez keverés és kb. 0 C°-ra vald hiités koézben
11 6 g (0,07) mdl tiofén-3-acetilklorid és 40 ml metilén-

-10-



e

179986

21

klorid oldatat csepegtetjiik. A reakcidelegyet 1 ordan 4t
kb. 5 C°-on keverjlik, majd vizzel elegyitjiik és a pH-t
3 n sosavval 4-re allitjuk be. A két fazist elvalasztjuk és a
vizes réteget metilénkloriddal extrahaljuk. Az egyesitett
szerves extraktumokat magnéziumszulfit felett szaritjuk
€s vikuumban bepdroljuk. A maradékot kevés metilén-
kloridbol és sok dietiléterbdl atkristalyositjuk. A kapott
tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]oxadiazolo-
[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-3-tiofén-acetamid 159—161 C°-on
olvad. Kitermelés: 2,7 g (40%4).

31. példa

15 g (0,06 mdl) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
‘oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-2-ont 300 ml metilénklorid,
30 ml trietilamin és 0,9 g 4-dimetilamino-piridin elegyé-
ben szuszpendalunk. A szuszpenzidhoz keverés és kb.
5 C°-ra valo hiités kdzben 10,66 g (0,09 mol) 3,3-dimetil-
-akrilsavklorid €s 100 ml metilénklorid oldatat csepeg-
tetjiik. A reakcidelegyet tovabbi 1 6ran 4t 0 C°-on kever-

jiik, vizzel elegyitjitk €s a pH-t 3 n sdsavval 4-re allitjuk

be. A két fazist elvilasztjuk és a vizes réteget metilén-
kloriddal extrahaljuk. Az egyesitett szerves fazisokat
magnéziumszulfét felett szaritjuk és vakuumban bepd-
roljuk. A maradékot metilénklorid-dietiléter-elegybdl

Atkristalyositjuk. A kapott tiszta N-(5-diallilamino-2-

-ox0-2H-{1,2,4]oxadiazolof2,3-a]-sz-triazin-7-il)-3-metil-
-krotonoilamid 165—166 C°-on olvad. Kitermelés:
14,2 g (71%4).

32. példa

22 g (0,089 mol) 7-amino-5-diallilamino-2H-[1,2,4]-
.oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-2-ont 500 ml metilénklorid
és 25 ml trietilamin elegyében szuszpendalunk. A szusz-
penziéhoz keverés kozben szobah8mérsékleten 19,6 g
(0,1 mal) 3,3-dimetil-akrilsavanhidrid és 5400 ml meti-
Iénklorid oldatit adjuk. A reakcidelegyet tovabbi

90 percen at szobahSmérsékleten keverjitk, majd vizzel

és utdna 3 n sdésavval mossuk. A kapott szerves fazist
nétriumszulfat felett szaritjuk és vikuumban beparoljuk.
A maradékot metilénklorid és dietiléter elegyébdl at-
kristalyositjuk. A kapott tiszta N-(5-diallilamino-2-oxo-
-2H-{1,2,4Joxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-3-metil-
-krotonoilamid 165—166 C°-on olvad. Kitermelés:
22,9 g (78%0).

33. példa

3,22 g (0,01 mdl) N-[5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a]-sz-triazin-7-il]-glicin-metilésztert
100 ml acetonban oldunk, majd 4 mi (0,045 mal) kl6r-
ecetsavmetilészterrel és 12 g kdlium-karbondttal elegyi-
tiink. A reakcidelegyet 30 6ran 4t keverjiik, majd szi-
razra paroljuk. A maradékot metilén-klorid és viz ko-
zOtt megosztjuk és a vizes fazist metilén-kloriddal két-
szer extrahdljuk. Az egyesitett szerves extraktumokat
kalium-karbonat felett sziritjuk és vikuumban bepi-
roljuk. A kapott nyersterméket kovasavgélen kroma-
tografaljuk és metilén-klorid és metanol 199 : 1 ardny(Q
elegyével cludljuk. A kapott tiszta dimetil-{(5-diallil-
amino-2-oxo-2H-[1,2,4]oxadiazolof2,3-a]-sz-triazin-7-
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-il)-imino}-diacetét izopropiléteres atkristilyosiids utdn
93—95 C°-on olvad.

34. péida
Alabbi Osszetételii tablettdkat készitiink:

N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a])-sz-triazin-7-il)-

I} -benzamid (mikronizalt) 50,0 mg
Tejcukor pulv. 91,8 mg
Fehér kukoricakeményité 75,0 mg
Dioktilnatriumszulfoszukcinat 0,2 mg

II{Fehér kukoricakeményit6 8,0 mg
Viz ©g.s.

III Fehér kukoricakeményits 20,0 mg

Talkum 4,0 mg

IV{Magﬂéziumsztearét 1,0 mg

Osszstly 250,0 mg

- Az 1. sz. keverék anyagait szitaljuk és &sszekeverjiik.
A kapoti keveréket a II. sz. kukoricakeményit6-csirizzel
megnedvesitjitk és Gsszegyarjuk. A nyert nedves masz-
szat granulaljuk, szaritjuk, és megfelel szemcsenagysag-
ra Oroljiik. A III. sz. anyagot hozziakeverjiik. Az ily mo-
don nyert terméket a IV. sz. keverékkel rovid ideig 6ssze-
keverjiik. Az ily médon nyert keverékbdl torészegéllyel
ellatott, 250 mg salya, 10 mm 4tmér6jl [tablettdkat
préseliink.

35. péida
Alabbi Osszetételii tablettikat készitiink:’

N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-

I§ -benzamid (mikronizalt) 100,0 mg
Tejcukor pulv. 66,8 mg
Fehér kukoricakeményit6 50,0 mg
Dioktilnatriumszulfoszukcinit 0,2 mg

II{Fehér kukoricakeményitd 8,0 mg
Viz q.s.

III Fehér kukoricakeményitd 20,0 mg

{Talkum 4,0 mg

v Magnéziumsztearat 1,0 mg

Osszstily 250,0 mg

Az I. sz. keverék anyagait szitdljuk és Osszekeverjiik.
A kapot keveréket a II. sz. kukoricakeményit$-csirizzel
megnedvesitjiik és Osszegylrjuk. A nyert nedves masz-
szat graauldljuk, szaritjuk és megfeleld szemcsenagy-
sdgra Oriljitk. A III. sz. anyagot hozzakeverjiik. Az ily
modon nyert terméket a IV. sz. keverékkel rovid ideig
osszekeverjitk. Az ily mdédon nyert keverékbdl t6rd-
szegéllyel ellatott, 250 mg saly, 10 mm 4tmérjl tab-
lettakat préseliink.

36. példa
Alabbi Osszetételli tablettakat készitlink:

N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-1,2,4]-
-oxadiazolo[2,3-al-sz-triazin-7-il)-

I3 -b2nzamid (mikronizalt) 250,0 mg
Tejcukor pulvis 83,6 mg
Feh{r kukoricakeményité 100,0 mg

11
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Dioktilnatriumszulfoszukcinat 0,4 mg
II{Fehér kukoricakeményitd 16,0 mg
Viz q.s.
1II Fehér kukoricakeményits 40,0 mg
{Talkum 80mg 5
v Magnéziumsztearat 2,0 ) mg

Osszsuly 500,0 mg

Az 1. sz. keverék anyagait szitdljuk és dsszekeverjik.
A kapott keveréket a II. sz. kukorlcakeményltocsmzze] 10
megnedveeluuk és Osszegyurjuk. A nyert nedves masz-
szat granuldljuk, szdritjuk és megfelel6 szemcsenagy-
sagra 6roljiik. A III. sz. anyagot hozzakeverjiik. Az ily
moédon nyert terméket a IV. sz. keverékkel rovid ideig
Ssszekeverjitk. Az ily modon nyert keverékb6l toré- 15
szegéllyel ellatott, 500 mg silyl, 12 mm atmérOJu tab-
lettakat préseliink.

37. példa 20
Aldbbi Osszetételil injekcios készitményt allitunk el8:

N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]-

-oxad1azolo[2 3-a]-sz-tr1azm-7-11) 25
-benzamid 50—250 mg
Mannit 180—80 mg

2 n natriumhidroxid-oldat ad pH 12,3 q.s.
1nsésav ad pH 93 ' as.
Injekcids célokra alkalmas viz ad 50ml 30

Befecskendezésre alkalmas adagokat oly mddon ké-
szitiink, hogy egy szaraz ampulla tartalmat 4,9 ml viz-
ben feloldjuk. 5,0 ml oldat 50—250 mg hatdanyagot
tartalmaz. 35

38. példa

A 33—36. példaban ismertetett eljarast azzal a véltoz- 40
tatéssal végezziik el, hogy hatéanyagként az alabbi (I)
4ltaldnos képletll vegyiileteket vagy gydgyaszatilag
alkalmas soikat alkalmazzuk:
N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]-

-sz-triazin-7-il)-3-metil-krotonamid; 45
N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-[1,2,4]oxadiazolo[2,3-a]- '

-sz-triazin-7-il)-2-metil-akrilamid

Szabadalmi igénypontok 50

1. Eljaras (I) altalanos képleti oxadiazolo-triazin-
szArmazékok és soik eléallitisara

(mely képletben

R! jelentése hidrogénatom és 55

R2 jelentése valamely —CO—R?, COOR? vagy

—CH(RSCOOR? altalinos képletii csoport;

vagy R! és R2 azonos és jelentésiik hidrogénatom vagy

egy —CH(R®)COORY iltalanos képleti csoport;

R3 jelentése diallilamino- vagy 1,2,5,6-tetrahidro-piri- 60
din-1-il-csoport;

R? jelentése C,_; alkil-, halogén-(C,_g)-alkil-, (C;_,)-
-alkoxi-(C, _y)-alkil-, fenoxi-(C,_,)-alkil-csoport,
adott esetben egy vagy két 1—4 szénatomos alkoxi-
csoporttal helyettesitett fenil-(C,_,)-alkil-csoport, 65
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adott esetben egy vagy két halogénatommal, 1—4
szénatomos alkil-, 1—4 szénatomos alkoxi-, 1—4
szénatomos alkanoiloxi- vagy cianocsoporttal he-
lyettesitett fenilcsoport, (C;._4)-alkoxikarbonil-
-(C,_s)-alkilcsoport, valamely —C(R#)=C(R°R'?)
dltaldnos képletli csoport, C;_, alkoxikarbonil-
-C,_s alkilkarbonil-csoport, vagy 5- vagy 6-tagq,
egy kénatomot, egy oxigénatomot vagy egy nitro-
génatomot tartalmazod, adott esetben metiléncso-
porton keresztiil kapcsolédé heterociklikus cso-
port;
RS jelentése 1—6 szénatomos alkil-, (C;_4)-alkoxi-
-(C_y-alkil-, fenil(C;_y-alkil- vagy allilcsoport;
RS jelentése hidrogénatom vagy C,_, alkilcsoport;
R7 jelentése C,_, alkilcsoport;
R3 és R jelentése hidrogénatom, 1—4 szénatomos alkil-,
fenil- vagy furilcsoport és
R0 jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport), azzal
jellemezve, hogy '

a) R! és R2 helyén hidrogénatomot tartalmazé (I)
altaldnos képletli vegyiiletek el6allitdsa esetén (ahol R?
jelentése fent megadott), valamely (1) altalanos képlet(
vegyiiletet (ahol R3 a fenti jelentés(i) foszgénnel reagil-
tatunk; vagy '

b) R! helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely
—COOR? altaldnos képletii csoportot tartalmazé (I}
altalinos képleti vegyiiletek elBallitdsa esetén (ahol R3
és R? a targyi korben megadott jelentésii), valamely avy
altalanos képletli vegyiiletet (mely képletben R3 és RS
a fenti jelentés(i) mintegy 50—200 C°-ra valo melegltes
vagy valamely bazissal torténd kezelés ttjan ‘cikliz4-
lunk; vagy

¢) R helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely
—COR* altalanos képletii csoportot tartalmazo (I) alta-
lanos képletii vegyiiletek eléallitdsa esetén (mely képlet-
ben R3 és R a targyi kdrben megadott jelentési), vala-
mely (Ta) ltalinos képletfi vegyiiletet (mely képletben
R3 a fenti jelentésfi) valamely R4—COX iltalanos kép-
letli savhalogeniddel vagy (R*—CO0),0 éltalanos kép-
let(i savanhidriddel (mely képletekben X jelentése halo-
génatom és R4 jelentése a fent megadott) reagéltatunk;
vagy

d) R! helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely
—COORS altaldnos képleti csoportot tartalmazé (I) al-
taldnos képletil vegyiiletek elGallitasa esetén (mely kép-
letben R? és R’ a tdrgyi kdrben megadott jelentési),
valamely (Ia) altalanos képletii vegyiiletet (mely képlet-
ben R3 a fenti jelentésii) valamely (IT) &ltaldnos képlet(i
klorhangyasav-észierrel reagaltatunk (mely képletben
RS a fenti jelentés(i); vagy

e) R! helyén hidrogénatomot és R? helyén valamely
—CH(R®COOR altalanos képletii csoportot tartal-
mazo (1) altaldnos képlet{l vegyiiletek elballitasa esetén
(mely képletben R3, R6 és R7 jelentése a targyi korben
megadott), valamely (Ia) altalinos képletli vegyiiletet
(mely képletben R3 a fenti jelentésii) valamely (V) 4lta-
lanos képletli vegyiilettel reagaltatunk (mely képletben
RS és R7 jelentése a fent megadott és X halogénatomot
jelent); vagy

f) R' és R? helyén valamely —CH(R®)COOR ilta-
lanos képletii csoportot tartalmazo (I) altalanos képlet
vegyiiletek clGllitasa esetén (mely képletben R3, RS és
R7 jelentése a targyi korben megadott), valamely (Ib)
altaldnos képletii vegyiiletet (mely képletben R3, R6 és
R7 a fenti jelentésfi) valamely (V) 4ltalanos képletii ve-
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gyiilettel reagaltatunk (mely képletben X, R® és R7 je-

lentése az e) eljarasnal megadott),

majd kivant esetben egy, az a)—f) eljarasok barmelyike

szerint kapott (I) altaldnos képletli vegyiiletet sojava

vagy egy sot mésik séva alakitunk. (ElsGbbség: 1979.

V. 15.)

2. Eljaras (I) altalanos képletd oxadiazolo-triazin-
szarmazékok ¢és soik elGallitasara

(mely képletben

R! jelentése hidrogénatom és

R2? jelentése valamely —CO—R?*, —COOR® vagy

—CH(R®)COOR altaldnos képletli csoport;

vagy, R! & R? azonos és jelentésiik hidrogénatom vagy

egy —CH(R®)COOR?T iltaldnos képletl csoport;

R3 jelentése diallilamino- vagy 1,2,5,6-tetrahidro-piri-

din-1-il-esoport;

R* jelentése C;_;-alkil-, halogén-(C,_,)-alkil-, (C;_,)-
-alkoxi~(Cy_g)-alkil-, fenoxi-(C,_y-alkil-csoport,
adott esetben egy vagy két 1—4 szénatomos alkoxi-
csoporttal helyettesitett fenil-(C,_)-alkil-csoport,
adott esetben egy vagy két halogénatommal, 1—4
szénatomos alkil-, 1—4 szénatomos alkoxi-, 1—4
szénatomos alkanoiloxi- vagy cianocsoporttal he-
Iyettesitett fenilcsoport, (C;_4)-alkoxikarbonil-

. (C,_s)-alkilcsoport, valamely —C(R®)=C(R°,R1%)

“4ltaldnos képletd csoport, C,_, alkoxikarbonil-
- ,+Cy_s alkilkarbonil-csoport, vagy 5- vagy 6-tagy,
. egy kénatomot, egy oxigénatomot vagy egy nitro-

. génatomot tartalmazd, adott esetben metiléncso-
porton keresztiil kapcsolodo heterociklikus csoport;

R?_ jelentése 1—6 szénatomos alkil-, (C;_)-alkoxi-
& o(C, _4)-alkil-, fenil-(C_,)-alkil- vagy allilcsoport;
RS jelentése hidrogénatom vagy C,_, alkilcsoport;

R7 jelentése C,_4 alkilcsoport;

R8 &s RO jelentése hidrogénatom, 1—4 szénatomos

alkil-, fenil- vagy furilcsoport és

R!0jelentése hidrogénatom), azzal jellemezve, hogy

a) R! és R2 helyén hidrogénatomot tartalmazé () 4l-

taldnos képleti vegyiiletek elSallitisa esetén (ahol R?

jelentése a fent megadott), valamely (II) altaldnos kép-
letii vegyiiletet (ahol R3 a fenti jelentésii) foszgénnel
reagaltatunk; vagy

b) R! helyén hidrogénatomot és R? helyén valamely

—COOR? iltaldnos képletli csoportot tartalmazo (T)
altaldnos képletl vegyiiletek elGallitdsa esetén (ahol R3
és R? a targyi korben megadott jelentésti), valamely (IV)
altalanos képletii vegyiiletet (mely képletben R? és R% a
fenti jelentés(i) mintegy 50—200 C°-ra valé melegités
vagy valamely bdzissal torténd kezelés utjan cikliza-
lunk; vagy

¢) R1 helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely

—CORH* 4ltalanos képletii csoportot tartalmazé (I) 4lta-
lanos képlet(i vegyiiletek elSallitasa esetén (mely képlet-
ben R3? és R* a targyi korben megadott jelentésii), vala-
mely (Ta) altalanos képletli vegyiiletet (mely képletben
R3 a fenti jelentésti) valamely R*—COX 4ltaldnos kép-

letii savhalogeniddel vagy (R*—CO0),0 altalinos kép-
let{i savanhidriddel (mely képletekben X jelentése halo-
génatom és R* jelentése a fent megadott) reagaltatunk;
vagy

d) R helyén hidrogénatomot és RZ helyén valamely

—COORS 4ltaldnos képletii csoportot tartalmazé (I) al-
taldnos képletii vegyiiletek elGallitasa esetén (mely kép-

letben R3 & RS a targyi kérben megadott jelentés),
valamely (Ia) altaldnos képlet( vegyiiletet (mely képlet-
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ben R? a fenti jelentésii) valamely (III) dltalanos képletii
klorhingyasav-észterrel reagiltatunk (mely képletben
RS a ‘enti jelentésti); vagy

e) R! helyén hidrogénatomot és R2 helyén valamely
—CE(R®SCOOR’ iltaldnos képleti csoportot tartal-
mazé (I) altaldnos képletdl vegyiiletek el6allitasa esetén
(mely képletben R3, Ré & R7 jelentése a targyi kérben
megadott), valamely (Ia) altalinos képletii vegyilletet
(mely képletben R3 a fenti jelentés{i) valamely (V) 4lta-
lanos képleti vegyiiletiel reagdltatunk (mely képletben
RS és R7 jelentése a fent megadott és X halogénatomot
jelent); vagy

f) R! és R? helyén valamely —CH(R$)COOR? alta-
ldnos képletii csoportot tartalmazé (I) altalanos képletii
vegyiletek elGallitdsa esetén (mely képletben R3, R® és
R’ jelentése a targyi korben megadott) valamely (Ib)
4ltaldnos képletdi vegyiiletet (mely képletben R3, RS és
R7 a fenti jelentés(i) valamely (V) altalanos képletii
vegyilette] reagaltatunk [mely képletben X, R® &s R7
jelentése az e) eljardasnal megadott],
majd kivint esetben egy, az a)—f) eljirasok birmelyike
szerint kapott (I) altaldnos képletii vegyiiletet sdjava
vagy egy sOt masik sova alakitunk. (ElsGbbség: 1978.
VIL 31.)

3. Az 1. igénypont szerinti a)—f) eljaras foganatosi-
tasi médja R? helyén diallilamino-csoportot tartalmazo
(D) alnalanos képletii vegyiiletek elGdllitasara (mely kép-
letben R! és R2 jelentése az 1. igénypontban megadott),
azzal jellemezve, hogy a megfelel§ kiinduldsi anyagokat
alkalmazzuk. (Els6bbség: 1979. V. 15.)

4. Az 1. igénypont szerinti a) vagy ¢}, vagy a 3. igény-
pont szerinti eljaras foganatositdsi médja R! helyén
hidrcgénatomot és R? helyén hidrogénatomot vagy
—COR* altalanos képletii csoportot tartalmazé (I) alta-
lanos képletl vegytletek elSallitasira (mely képletben
R3 é: R4 jelentése az 1. igénypontban megadott), azzal
jellemezve, hogy a megfeleld kiindulasi anyagokat alkal-
mazzuk. (ElsGbbség: 1979. V. 15.)

5. Az 1. és 4. igénypont szerinti eljaras foganatositasi
médja R* helyén adott esetben egy vagy két halogén-
atommal, 1—4 szénatomos alkil-, 1—4 szénatomos
alkosi-, 1—4 szénatomos alkanoiloxi- vagy cianocso-
porttal helyettesitett fenilcsoportot, (C;_,)-alkoxi-
-(C,. p-alkil-csoportot, valamely —C(R¥)=C(R% R!0)
4ltal nos képletil csoportot — ahol R8, R? és R10 jelen-
tése ¢z 1. igénypontban megadott — vagy S—6-tagi, egy
kénatomot, egy oxigénatomot vagy egy nitrogénatomot
tarta’'mazd, adott esetben metiléncsoporton keresztiil
kapc;olddo heterociklikus csoportot tartalmazé (I) 4lta-
14nos képletli vegyiiletek elBallitisara — ahol R2 és R3
jeleniése a 4. igénypont szerinti —, azzal jellemezve,
hogy a megfelelé kiindulasi anyagokat alkalmazzuk.
(Elstbbség: 1979. V. 15.)

6. Az 5. igénypont szerinti eljaras foganatositasi méd-
ja R* helyén fenil-, metoximetil-, etoximetil-csoportot
vagy egy —C(CH;)=CH, vagy —CH=C(CHj,), cso-
portot vagy furilcsoportot tartalmazo (I) dltaldnos kép-
letii vegyiiletek eléallitisira — ahol R2 és R? jelentése
az 5. igénypont szerinti —, azzal jellemezve, hogy a meg-
felelo kiinduldsi anyagokat alkalmazzuk. (ElsSbbség:
1979. V. 15)

7. Az 1. igénypont a) vagy c) eljarasa és a 3—6.
igénypontok bdrmelyike szerinti eljirds foganatositasi
média R3 helyén diallilamino-csoportot; R! helyén
hidrogénatomot és R2 helyén hidrogénatomot vagy egy
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—COR* 4ltaldnos képlet(i csoportot tartalmazé (I) dlta-
lanos képletli vegyiiletek elGéllitasdra (mely képletben
R* jelentése fenil-, metoximetil-, etoximetil-csoport, egy
—C(CH;)=CH, vagy —CH=C(CH,;), csoport vagy
furilcsoport), azzal jellemezve, hogy a megfelelé kiin-
duldsi anyagokat alkalmazzuk. (Elsébbség: 1979. V. 15.)

8. Az 1. igénypont szerinti ¢) eljaras foganatositasi
moédja  N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo-~
[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-benzamid elSallitasara, azzal jelle-
mezve, hogy a megfelelé kiinduldsi anyagokat alkal-
mazzuk. (Elsébbség: 1978. VII. 31.)

9. Az 1. igénypont szerinti ¢) eljiras foganatositdsi
modja  N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4]oxadiazolo-
[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-2-metoxi-acetamid elBallitasara,
azzal jellemezve, hogy a megfelelS kiinduldsi anyagokat
alkalmazzuk. (Els6bbség: 1978. VIL. 31.)

10. Az 1. igénypont szerinti ¢) eljdrds foganatositdsi
modja 2-etoxi-N-(5-diallilamino-2-oxo-2H-{1,2,4]-
oxadiazolo[2,3-a)-sz-triazin-7-il)-acetamid elSallitisara,
azzal jellemezve, hogy a megfelel$ kiinduldsi anyagokat
alkalmazzuk. (Elsébbség: 1978, VII. 31.)

11. Az 1. igénypont szerinti ¢) eljaras foganatositasi
modja  N-(5-diallilamino-2-oxo0-2H-[1,2,4]oxadiazolo-
[2,3-a]-sz-triazin-7-il)-2-metil-akrilamid =~ elBallitdsira,
azzal jellemezve, hogy a megfelel6 kiindulasi anyagokat
alkalmazzuk. (Els6bbség: 1978. VII. 31.)

12. Az 1. igénypont szerinti ¢) eljards foganatositasi
modja  N-(S-diallilamino-2-oxo-2H-[1,2,4]oxadiazolo-
[2,3-a}-sz-triazin-7-il)-2-furdnkarbonsavamid  el&allits-
sara, azzal jellemezve, hogy a megfeleld kiinduldsi anya-
gokat alkalmazzuk. (ElsGbbség: 1978. VII. 31.)

2 lap képletekkel

A kiadésért felel: a K6
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13. Az 1. igénypont szerinti a) eljaras foganatositasi
modja 7-amino-5-diallilamino-2H-{1,2,4]Joxadiazolo-
[2.3-a}-sz-triazin-2-on elSdllitisdra, azzal jellemezve,
hegy a megfelelé kiinduldsi anyagokat alkalmazzuk.
(Flsébbség: 1978, VIL 31.)

14. Az 1. igénypont szerinti ¢) eljaras foganatositasi
mbdja  N-(5-diallilamino-2-ox0-2H-[1,2,4Joxadiazolo-
[2,3-a)-sz-triazin-7-il)-3-metil-krotonamid el8allitasara,
azzal jellemezve, hogy a megfelel6 kiindulasi anyagokat
alkalmazzuk. (ElsObbség: 1979. V. 15.)

15. Eljaras gyogydaszati készitmények, kiiléndsen anti-
hipertenziv és/vagy értagitd hatasu gydgyaszati készit-
mények eléallitasara, azzal jellemezve, hogy valamely,
az. 1. igénypont szerinti eljirdsok barmelyikével el3-
allitott (I) altalanos képletli vegyiiletet (mely képletben
R!, R2 és R? jelentése az 1. igénypontban megadott)
vagy gyogydszatilag alkalmas séjat mint hatéanyagot
gvogydszatilag alkalmas, iners, szildrd vagy folyékony
gvogyészati hordozéanyagokkal Gsszekeverjiik és gyo-
gyaszati készitménnyé alakitjuk. (Els8bbség: 1979. V.
15.)

16. Eljaras gyogyaszati készitmények, kiillondsen anti-
hipertenziv és/vagy értigité hatdst gydgyiszati készit-
mények el6allitidsara, azzal jellemezve, hogy valamely,
a 2. igénypont szerinti eljardsok barmelyikével elGalli-
tott (I) altalanos képletd vegyiiletet (mely képletben R1,
R2? és R3? jelentése a 2. igénypontban megadott) vagy
pydgyaszatilag alkalmas sdjat mint hatéanyagot gyo-
gyaszatilag alkalmas, iners, szilard vagy folyékony gyo-
gyaszati hordozbéanyagokkal osszekeverjiik és gyogya-
szati készitménnyé alakitjuk. (Els6bbség: 1978. VIL. 31.)

Jasdgi és Jogi Konyvkiadd igazgatdja

84.613.66-4 Alfldi Nyomda, Debrecen — Felels vezets: Benkd Istvan igazgatd
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