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A taldlmdny tdrgya: Gj eljdrds 7-(helyettesitett ami- situ, helyettesitéses reakcidban dtalakitunk €s hidrolf-
no)-1-cikloalkil-6 8-difluor-1 .4-dihidro-4-oxo-kinolin-3- 7issel a keresett termékher jutunk.

-karbonsavak elgdllitdsira. Ennek sordn cgy alkilészter
prekurzort vizmentes korilményck kozott alkalifém-
sévd alakitunk, amelyet egy kilon lépésben vagy in hatdst mutatnak.

A taldlmany szerinti vegyiiletek baktériumellenes
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A talilminy targya eljards baktériumellenes hatdsu
kinolin-3-karbonsav-szdrmazékok elGallitdsdra.

A 899 399 sz. belga szabadalmi lefrds egyes 7-pipe-
razino-1-ciklopropil-6,8-difluor-1 4-dihidro-4-0xo-kino-
lin-3-karbonsavakat ir le. A 3 318 145 sz. NSZK-beli
nyilvinossagrahozatali irat kilonbéz8 7-amino-1-ciklo-
propil-6,8-difluor-1 ,4-dihidro4-oxo-kinolin-3-karbon-
savakat ismertet. A 106 489 sz. eurdpai szabadalmi le-
iris  6-(gyUrisamino)-1-ciklopropil-6,8-difivor-1,4-di-
hidro-4-oxo0-kinolin-3-karbonsavakra vonatkozik.

Valamennyi elGbbi vegytilet antibakteriilis szerként
hasznalhat6. A leirdsok szerint ezeket tgy allitjak el6,
hogy egy (II) dltaldnos képletl vegyilletben — e kép-
letben

R jelentése hidrogénatom, vagy rovidszénlincd
alkilesoport,
R, jelentése 1-3 szénatomos alkil- vagy 3-6

szénatomos cikloalkil-csoport —
a 7. helyzet{ fluoratomot a megfelels aminocsoporttal
helyettesitik.

A taldlmdny szerinti eljards célkitlizése, hogy jobb
mindségli terméket eredményerzzen, kisebb mértéki
tisztitassal, 1épések elhagydsdval — annak kovetkezté-
ben, hogy a reakcié ugyanabban a berendezésben hajt-
hatd végre — és magasabb Osszkitermeléssel.

A taldlmdny tdrgya tehdt tovibbfejlesztett eljdrds
ismert (1) altaldnos képletli vegyiletek elgallitdsira —
e képletben
A jelentése egy aminocsoporttal vagy (14 szén-

atomos alkil)-amino{1—4 szénatomos alkil)-
csoporttal helyettesitett pirrolidino- vagy 2,5-
-diazabiciklo[2.2.1]-hept-2-il-csoport, és

R, jelentése 3—6 szénatomos cikloalkil-csoport —
oly modon, hogy
)} egy nukleofil alkalifém vegyiletet (1,0-3,0

egyenértéknyi mennyiségben) vizmentes k6z6mbds ol-
ddszerben egy (11) dltaldnos képletd vegyilettel reagdl-
tatunk — amelyben R, jelentése az elbbiekben megha-
tarozott és R, jelentése 1-3 szénatomos alkilcsoport
0-150 °C hémérsékleten, alkdlifém-sé keletkezése
kozben és kivdnt esetben ezt a sét elkiilonitjik; majd
(i) az elkilpnitett alkalifém-s6hoz, aprotikus ol-
doszerben, vagy az alkdlifém-sét tartalmazo oldathoz
{amelyben egy aprotikus tdrs-olddszer is jelen van) in
situ legaldbb egy egyenértéknyi mennyiségben hozzd-
adjuk a megfeleld amint és a reakcidelegyet a reakcid
befejezGdéséig 60—120 OC kézotti homérsékleten tart-
juk,

(iif) az oldoszert eltdvolitjuk és a szilird maradékot
vizzel, majd hig savval 5,5-7,5 pH értékre dllitjuk be.

A cikloalkil” kifejezés 3—6 szénatomos felitett
szénhidrogén gylirlis csoportokat jelsl, amilyen pl. a
ciklobutil-, ciklopentil-, ciklohexil- és elényosen cik-
lopropil-csoport.

Mint az el6z8ekben jeleztiik, az (1) dltaldnos képletd
vegyliletek antibakteridlis szerként haszndlhaték mind
Gram-pozitiv, mind Gram-negativ baktériumokkal
szemben.

Egy nukleofil alkdlifém vegyulet pl. litium-, ndtri-
um-, vagy kdlium-hidroxidot, -halogenideket — elnyo-
sen — jodidot vagy -bromidot — vagy -trimetil-szilano-
tot jelent.

Az (1) dltatdnos képletl vegyiletek elgallitdsdra ird-
nyuld javitott eljdrds pl. a kovetkezdképpen hajthatd
végre:
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3

A megfelels alkoholhoz 1,0- 3.0 egyenértcknyi
alkdlifémet adunk és az elegyet visszafolyatd hits alatt
forraljuk. amig az atkdlifém-alkoxid képzddése le nem
sajlik. Egy masik megoldds szerint kilon, eldre elddlli-
fott alkdlifém-alkoxidot alkalmazhatunk. Szobahdmér-
sékleten 1,0-3,0 egvenértéknyi vizet adagolunk az al-
kdlifémhidroxid képzddésének meginditdsira. Ez a re-
akeié ugyanabban az alkoholban mint olddészerben,
vagy egy kozombos oldoszerben — igy dioxdnban, tet-
~ahidrofurdnban, diglimben stb — végezhetd el. A keve-
réket 0-20 OC-ra hiitjik és 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-
-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav-etil- vagy metil-
észtert adunk hozzd az el6bbi atkoholban. egy kéz6m-
bos olddszerben vagy olddszer nélkil. A keveréket fo-
kozatosan 25—80 “C-ra melegitjilk fel. A reakcidt ad-
dig folytatjuk, amig a kiinduldsi észter teljesen eltu-
nik, amint ez vékonyrétegkromatografidval meghatd-
rozhaté. Ezutdn az oldészereket eltavolitjuk, az 1-cik-
lopropil-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-kar-
bonsav-alkalifémsot elkilonitjik és a kovetkezd 1épés-
hez haszndljuk fel. Egy mdsik megoldds szerint a keve-
rékhez in situ egy tdrs-oldészert — igy N N-dimetilfor-
mamidot, dimetilszulfoxidot, acetonitrilt vagy mds ha-
sonlé aprotikus olddszert — adunk és igy haszndtjuk fel
a kovetkezd lépéshez.

Egy tovdbbi megoldds szerint mds nukleofi] vegyi-
letek haszndthatok az alkdlifémsoknak Kozvetlentl az
észterekbdl torténd eldallitasahoz. Igy pl. egy 1-ciklo-
propil-6,7,8-trifluor-1 4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-kar-
bonsav-alkaliésztert pl. litiumjodidda} kezelhetiink egy
k6z6mbds olddszerben (amilyen pl. a piridin, kolidin,
N,N-dimetil-formamid vagy dimetilszulfoxid) 100—-150
OC hémérsékleten, vagy natrium- vagy kdlium-trime-
til-szilanoldttal (Na-OSiMe; vagy KOSiMej) éteres vagy
klorozott szénhidrogén tipusi olddszerben. Mint az
eldbbiekben leirtuk, az ezekkel az eljdrdsokkal eldalli-
tott sdk a szokdsos médon elkilonitheték vagy in situ
fethaszndlhatok a kovetkezG 1épésben.

Az 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-oxo-ki-
nolin-3-karbonsav-alkdlifémséhoz, a megfeleld aproti-
kus oldészerben (amilyen pl. az N N-dimetil-formamid,
N N-dimetil-acetamid, dimetil-szulfoxid, acetonitril stb.
vagy ezek elegye) szuszpenddlva, vagy az emlitett alkd-
lifémsdt tartalmazd, a tdrs-olddszerrel elGdllitott elegy-
hez legaldbb 1, elényosen 1,0-2,0 egyenértéknyi
mennyiségben hozzdadjuk a megfeleld amint, amelyet a
7. helyzetbe be kivdnunk vinni. A keveréket 60—120
OC.on tartjuk, amig a reakcié befejezédik; ezt vékony-
rétegkromatografids elemzéssel dllapitjuk meg. Az oldo-
szereket eltdvolitjuk és a maradékot vizzel elegyitjuk.
Ezutdn az oldatot vagy szuszpenziét, amelynek pHia
8-~11,5, hig savval — pl. 0,3—2N sésavval vagy kénsav-
val, vagy hig ecetsavval — pH 5,5-7,5-re savanyitjuk
meg. A szilird anyagokat szGrjik, tetsz€s szerinti ko-
zOmbds olddszerrel mossuk és szdritjuk. Igy a keresett
7-helyettesitett amino-1-ciklopropil-6,8-difluor-1.4-di-
hidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsavat kapjuk.

Az alkilésztert, alkoholdtot és az alkoholos oldo-
szert eldnydsen egymdssal Osszehangolva vdlasztjuk
meg az adott szintézis uthoz. Eldnydsen 1--3 szénato-
mos, egyenes vagy eligazo lancy alkilesoportokat (ami-
lyen pl. a metil, etil-, n-propil- vagy izopropil-), és a
megfeleld alkoholdtokat és alkoholokat atkalmazzuk.

Alkdlifémként elGnydsen litiumot, ndtriumot vagy
kaliumot alkalmazunk.

2.
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A taldlmany szerinti eljdrds kiinduldsi anyagai ismer-
tek, vagy ha tjak, ismert kiinduldsi anyagokbél dllitha-
ték eld. Igy pl. az I-ciklopropil-6,7,8-triflvor-1 4-dihid-
ro-4-oxo-kinolin-karbonsav-ctilésztert a 899.399 sz.
belga szabadalmi leirds vagy a 3.318.145 sz. NSZK-beli
nyilvinossdgrahozatali irat szerint dllitjuk 15. Az elédl-
litds torténhet egy olyan reakcidsorozattal is, amely
2.3,4,5-tetrafluor-benzoesavbol indul ki. A 2,3.4,5-tet-
rafluor-benzoesav-ndtriumsot oxalilkloriddal reagdltat-
juk ¢s a termcket magnézium forgdces jelenlétében ma-
lonsav-dictilészterrel kondenzaltatjuk. Hidrolizis utin
2,3,4,5-tetrafluor-benzoil-ecetsav-etilészter kapunk.Ezt
a vegylletet ortohangyasav-trietilészterrel és ecetsavan-
hidriddel, majd ciklopropilaminnal kezeljik. fgy 2
12,3 ,4,5-tetrafluor-benzoilj-3-ciklopropilamino-akritsav-
-etil¢szterhez jutunk, amellyel gyiirlizardst hajtunk vég-
re. lgy a keresett kiinduldsi anyagot kapjuk. A megfele-
16 metilésztert 1igy dllitjuk eld, hogy az elGbbi reakcid-
sorozatban malonsav-dimetil-észtert haszndlunk.

A reakcidhoz haszndlt helyettesitett aminok ismert
vegylletek vagy ismert kiinduldsi anyagokbdl a szokd-
sos eljdrdsokkal vagy ezek viltozataival elGdllithatok.
Igy pl. a D dltaldnos képletd 3-pirrolidino-metdnami-
nok — R’ jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport —
konnyen : elaliithatdk egy ismert kiindulasi anyagbol,
az  5-oxo-1-(fenil-metil)-3-pirrolidin-3-karbonsav-metil-
észterb6l (J. Org. Chem. 25, 1519, 1961) az a) reak-
cidvazlat szerint.

A taldlmdny szerinti vegytletek nem-szolvatdlt és
szolvatdlt alakban egyardnt el6fordulhatnak, ideértve a
hidratalt alakokat. A szolvatdlt alakok — ideértve a hid-
ratalt stb. alakokat — a talilmdny céljai szempontjdbél
egyenértékiliek a nem-szolvatdlt alakokkal.

A kovetkezd példik a taldlmdny szerinti vegy tiletek
elGdllitdsdra irdnyuld, a taldlmany szerinti kitlintetett
eljdrdsokat mutatjdk be.

1. példa
1-Ciklopropil-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-
-karbonsav-nitriumsé

A. eljdrds

111 mg (0,0048 g-atom) fém ndtriumot 2 ml etanol
és 15 m! dioxdn elegyében oldunk és a keverékhez hoz-
zdadunk =25 °C-on — 87 mg (4,8 mmol) vizet. 15 perc
elteltével az clegyet 10 ©C-ra hiitjik le & hozzdadunk
1,0 g (3,2 mmdl) 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1 4-dihid-
10-4-0x0-kinolin-3-karbonsav-etilésztert, S ml dioxdn-
ban szuszpendalva. Az elegyet 15 percen 4t 20 ©C-on
kevertetjik és a hémérsékletet fokozatosan 35 °Cra
emeljiik. Vékonyrétegkromatografids elemzés arra mu-
tat, hogy a reakcié 2 dra alatt befejezGdik. Az old6-
szert vakuumban eltdvolitva 0,72 g (75%) 1-ciklopro-
pil-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav-
-ndtriums6t kapunk, o.p. 285 9C felett (fokozatos
bomldssal).

B. eljrds

1,0 g (3,2 mmdl) 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1 4-di-
hidro-4-ox0-kinolin-3-karbonsav-etilésztert kloroform-
ban oldunk és az oldathoz hozzdadunk 0,43 g (1,2
egyenértéknyi) natrium-trimetil-szilanoldtot. A reakcid-
elegyet 2 ordn dt visszafolyatd hiitS alatt forraljuk,
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majd betoményitjik. A szilird anyagot éterrel mossuk
és Osszegylijtik. 0,98 g(100%)- cim szerinti vegyiilétet
kapunk, o.p. 290°C felett (fokozatos bomldssal).

2. pelda
1-Ciklopropil-6.7,8-triftuor-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-
-karbonsav-kdliumsé

A. eljdrds

250 ml (0,0063 g-atom) fém kaliumot S m} metanol
és 25 ml dioxdn elegyében oldunk és 25 °C-on hozzd-
adunk 116 mg (6.4 mmdl) vizet. 15 perc elteltével a ke-
veréket 0 ©Cra hitjik és szilird anyag alakjaban
hozzdadunk 0,95 g (3,2 mmdl) 1-ciklopropil-6,7,8-tri-
fluor-1,4-dihidro-4-0x0-kinolin-3-karbonsav-metilész-
tert. Az clegyet 15 percen 4t 0 ©C-on kevertetjik és
fokozatosan 35 ©C-ra melegitjiik fel. A reakcid 2 dra
alatt lezajlik. Az oldészert vikuumban eltdvolitva 0,78
g (75%) 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1,4-dihjdro-4-oxo-
‘kinolin-3-karbonsav-kdliumsét kapunk, o. p. 275 °C
felett (fokozatos bomlds kozben).

B. eljards

1,0 g (3,2 mmél) t-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1,4-
-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav-etilésztert 20 ml di-
klormetdanban oldunk és az oldathoz Lhozzdadunk 048
g (3,7 mmoly kalium-trimetil-szilanolitot. Az elegyet
2.5 ordn at visszafolyato hiit§ alatt forraljuk, majd hoz-
ziadunk tovdbbi 0,48 g kdlium-trimetil-szilanoldtot. A
reakciét tovabbi 2 Ordn dt folytatjuk. A csapadékot
szUrjik és éterrel mossuk. 0,96 g (93%) nyers, cim sze-
rinti vegyiiletet kapunk, o.p. 300 °C felett.

3. példa
Az 1-ciklopropil-7-[3-fetilamino/-metil-1-pirrolidinil]-6.
&-difluor-1 4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav  el&il-
litdsa

A. Eljdris

150 mg (0,47 mmol) 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1,4-
-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav-ndtriumsét 15 ml
sziraz acetonitrilben szuszpenddlunk és a szuszpenzié-
hoz hozzdadunk 76 mg (1,2 egyenérték) N-etil-3-pirro-
lidino-metdnamint 3,5 ml acetonitrilben szuszpenddlva.
A reakcidelegyet 1 6rdn 4t visszafolyatd h(ité alatt for-
raljuk, majd hozzdadunk 5 ml NN-dimetil-formami-
dot. A reakcidelegyet tovabbi 8,5 drdn dt visszafolyatod
hiit6 alatt forraljuk, majd betoményitjik. A maradékot
vizzel keverjik Ossze; igy pH 11,0 értékd konnyU szusz-
penzidt kapunk. A keverék pHidt hig sésavval 6,8-ra
dllitjuk be. A voluminézus szildrd anyagot sz{irjiik, éter-
rel mossuk és szdritjuk. 170 mg (88%) 1-ciklopropil-
-6,8-difluor-1 4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-kdarbonsavat
kapunk, o.p. 256-258 °C. Azonos koriilmények ké-
z6tt, de az 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-
-ox9-kinolin-3-karbonsav-kaliumséjabol kiindulva 149 g
S)Sl%) cim szerinti vegyiiletet kapunk, o.p. 256--258

C.

B. cljdrds

Alternativ megolddsként a kovetkezd eljdrdst alkal-
3

3-
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mazhatjuk. 100 mg (0,0043 g-atom) ndtrium fémet 2
ml metano] és 12 ml dioxdn elegyében oldunk ¢s az
oldathoz, hozzdadunk 25 ©C-on 77 mg (1,0 egyenérték- -
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am egy 1,0-3.0 egyenértéknyi nukleofil alkali-
fém vegylletet vizmentes kozombos oldészerben egy
(11) dltalinos képlet{ vegyilettel — a képletben

nyi) vizet. 15 perc elteltével szdraz por alakjiban 095 g R, jelentése az el6bbi és

(3.2 mmol) 1-ciklopropil-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4- 5 R, jelentése 1-3 szénatomos alkilesoport —
-oxo-kinolin-3- karbonsaw metilésztert  adagolunk. Az reagdltatunk 0-150 OC.on alkilifém-szarmazék kelet-
elcggct 1 6rén 4t 20 °C-on kcvcrtctjuk és fokozatosan kezése kozben és kivdnt esctben elkiilonitjik ezt a sot,

C-ra melegitjik fel. 10 dra elteltével a keverékhez majd

25 ml acetonitrilben oldva, 0,49 g (1,2 egyenértéknyi) (i) az elkiilonitett alkdlifémsohoz egy aprotikus
N-etil-3-pirrolidino-metinamint adunk. A keveréket 24 10 olddszerben vagy in situ, az alkdlifémsé oldathoz,
6ran 4t visszafolyatd hiits alatt forraljuk. Az olddszere- amelyhez egy aprotikus tdrs-oldoszert adunk, legaldbb
ket eltdvolitjuk — vikuumban — és a szildrd anyagot 1 egyenértéknyi, az A szubsztituens bevitelére megfe-
vizben szuszpenddljuk. A pH-t 7,0-ra dllitjuk be és a lelé amint adunk €s a reakcioelegyet a reakcio befeje-
szildrd anyagot Osszegy(jtjiik, éterrel mossuk és szdrit- 75déséig 60120 OC-on tartjuk, majd

juk. 0,90 % (77’/() cim szerinti vegytiletet kapunk, 0. p. 15 (iii) az oldoszereket cltivolitjuk, a pH-t hig savval
256-258 5,5-7,5-re allitjuk be, és a szildrd anyagot éterrel ke-

zelj k.

4 pelda 2. Az 1. igénypont szerinti eljdrds azzal jellemezve,
A 7-/3-amino-1-pirrolidinil/-1-ciklopropil-6.8-difluor- hogy az (i) lépésben vizmentes k6zombos olddszerként
-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav elddllitdsa 20 metanolt, etanolt, izopropanolt, dioxdnt, tetrahidro-

furdnt, diglimet, piridint, kollidint, diklérmetdnt vagy

300 mg (0,98 mmot) 1-ciklopropil-6,7 8-trifluor-1,4- kloroformot alkalmazunk.
-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav-ndtriumsét 20 ml 3. Az 1. igénypont szerinti eljdrds azzal jellemezre,
acetonitrilben szuszpenddlunk és a szuszpenzidhoz hoz- hogy (11) dltaldnos képletd kiinduldsi anyagként az 1-
zdadunk 236 g (1,3 egyenértéknyi) 3-butoxi-karbonil- 26  -etil- vagy I-ciklopropil-6.7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-
amino-pirrolidint, 5 ml N,N-dimetilformamidban old- -oxo-kinolin-3-karbonsav metil- vagy etilészterét alkal-
va. A keveréket 9 6rdn 4t 90 ©C-on tartjuk. Ezutdn be- mazzuk.
toményitjik és a maradékot vizben szuszpenddljuk. A 4. Az 1. igénypont szerinti cljdrds azzal jellemezve,
keveréket 2N sdsavval megsavanyitjuk és 2 érdn dt visz- hogy nukleofil alkdlifém vegytletként alkdlifém-
szafolyatdé hitd alatt forraljuk. A pH-t 5 5re dllitjuk 30 -hidroxidot, -halogenidet vagy -trimetilszilanoldtot al-
be és a szildrd anyagot S/iirjiﬂ\ éterrel mossuk és szd- kalmazunk.
ritjuk. 300 mg (87%) cim szerinti vegyiletet kapunk, 5. A 4. igénypont szerinti eljdrds azzal jellemezve,
0.p. 290-292 c. hogy alkalifém-hidroxidként ndtrium- vagy kdlium-

hidroxidot alkalmazunk.

3. példa 35 6. A 4. igénypont szerinti eljdrds azzal jellemezve,
1-Ciklopropil-7-f2,5-diazabiciklo/2.2.1/hept-2-il/-6,8-di- hogy nukleofil alkdlifém vegyiiletként litiumjodidot,
fluor-1,4-dihidro-4-oxo- kmOhQ 3 I\arbonsav litiumbromidot, ndtrium-trimetil-szililoxidot vagy ka-

lium-trimetil-szilanoldtot alkalmazunk.

150 mg (0,47 mmo)) 1-ciklopropil-6,7 8-trifluor-1.4- 7. Az 1. igénypont szerinti eljdrds azzal jelleme:zre,
-dihidro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav-ndtriumsét 15 ml 40 hogy az (ii) lépésben aprotikus olddszerként N.N-di-
acetonitrilben szuszpenddlunk és a szuszpenzidhoz hoz- metilformamidot, N.N-dimetilacetamidot.  dimetil-
zdadunk 162 mg (1,3 egyenértéknyi) 2,5-diazobiciklo/ szulfoxidot vagy acetonitrilt alkalmazunk.
[2.2.1/heptdn-dihidrobromidot és 186 mg (2,0 egyen- 8. Az 1. igénypont szerinti eljdrds olyan (1) dltalanos
értéknyi) 1,8-diazobiciklo/5.4.0fundec-7-ént 5 ml N,N- képletl vegyiiletek elGallftdsdra, amelyekben A jelen-
-dimetilformamidban szuszpenddlva. A maradékot 10 45 tése egy amino-, vagy 1—4 szénatomos alkilamino-etil-
érdn at 100 °C-on tartjuk. Ezutdn betoményitjik és a csoporttal helyettesitett pirrolidinocsoport, azzal jel
maradékot vizzel keverjitk ossze. Az elegy pH-jdt hig lemezre, hogy a megfelelé kiinduloanyagokat alkal-
savval 7,0-ra dllitjuk be és a szilird anyagokat elk Glonit- marzzuk.
juk. éterrel mossuk és szdritjuk. 149 g (88%) cim sze- 9. Az 1. igénypont szerinti eljdrds 1-ciklopropil-7-
rintj vegyiiletet kapunk, mely 250 OCon bomlik. 50 [3-(ctilamino-metil)-1-pirrolidinil]-6,8-difluor-1,4-di-

hidro-4-oxo0-kinolin-3-karbonsav elGallitdsdra, azzal jel-
lemezve, hogy a megfeleléen helyettesitett kiinduldsi

Szabadalini igénypontok anyagokat alkalmflnu]\
10. Az 1. igénypont szerinti eljdrds 74(3- amino-1-

1. EYjdras (1) dltalinos képletl vegyiletek elgallits- 55 -pirrolidiml) 1-ciklopropil-6,8-difluor-1.4-dihidro-4-
sira — a képletben -oxo-kinolin-3-karbonsav elGillitdsdra azzal jellemezve,
A jelentése egy aminocsoporttal vagy (1-—4 szén- hogy a megfelelden helyettesitett kiinduldsi anyagokat

atomos alkil)-amino-(1—-4 szénatomos alkil)- alkalmazzuk.
csoporttal helyettesitett pirrolidinocsoport 11. Az 1. igénypont szerinti eljdrds 1-ciklopropil-7-
vagy 60 (2,5-diazobiciklo[2.2.1}hept-2-i1)-6,8-difluor-1 4-dihid-
2,5-djazobiciklo[2.2.1]-hept-2-il-csoport, és ro-4-oxo-kinolin-3-karbonsav elgdllitdsdra, azzal jelle-
R, jelentése 3—6 szénatomos cikloalkilesoport — mezve, hogy a megfelelden helyettesitett kiinduldsi
azzal jellemezve, hogy anyagokat alkalmazzuk.
2 db dbra

4.
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