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Zpﬁs\ob vyroby 1,2,3-triazol-4-karboxamidu
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Vynélez se tykd zplisobu vjroby 1,2,3-triazol-4-karboxemidu
vzorce I

CONH2

(1),

)
H

ze 4=-hydroxy-5-aminopyrimidinu ni%e uvedeného vzorce II za
podminek diazotace.

Derivdty 1,2,3-triezolu lze podle Udajd literatury p¥ipra-
vovat reskei pPisluind substituovenych acetylend s kyselinou
dusikovodikovou /Oliveri-Mandala E., Coppola A., Gazz.chim.
itals 40, II, 441 (1911)/ nebo s trimethylsilylazidem /L.
Birkofer, A. Ritter, P, Richter, Chem,Ber. 96, 2750 (1963)/.
V¥chozi derivdty acetylenu jsou viak relativné Spatné pFistupné
a p¥i prvnim zpisobu k reakci pou¥ivand kyselina dusikovodikovd
je silné explosivni,

Auto¥i vyndlezu nyni neodekdvend zjistili, Ze p¥l reakei
kyseliny dusité se 4-hydroxy-5-aminopyrimidinem vzorce II do=-
chdz{ k presmyku vychoziho pyrimidinu za vzniku 1-formyl-1,2,3-
-triazol-4-karboxamidu, ktery snadno, za podminek mirné hydrolye=
zy, prechdzi na 1,2,3-triazol-4-karboxemid vzorce I.

Podle vyndlezu se 1,2,3-triazol-4-kerboxamid vzorce I
dd vyrdbét tim zplsobem, Ze se 4=hydroxy=-5-aminopyrimidin vzor-
ce IT : OH

2 NH,
N

(1I)
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uvede v kyselém prost¥edi, p#i teplotd -5 °C a¥ +10 °c, do re-
akce 8 dusitanem alkalického kovu, a vyloudeny produkt, ktery
Jje smési 1,2, 3-tr1azol ~-4-karboxamidu s jeho 1=formylderivdtemn,
se prekrystalizuje z vody,

Reakce se provadl za podminek diazotace: aminopyrimidin
vzorce II se suspenduje ve 2 a¥ 10 molekvivalentech, vyhodnéd
ve 3 molekvivalentech, silné enorganické kyseliny, nap¥iklad
kyseliny chlorovodlkove, sirové nebo fluoroborite, a p¥i teplo=~
té -5 aZ +10 C, vyhodn& p¥i 0 a% +5 °C se prikape 35 a% 45 %
(hmotnostni %) roztok 1 molekvivalentu dusitanu sodného nebo
draselného, nebo se po &dstech vnese 1 molekvivalent pevného
dusitenu sodného nebo draselného., V¥chozi ldtka pPejde do roz~
toku & po n&kolike hodindch se vylousi produkt, ktery se odfil-
truje a p¥ekrystalizuje z horké vody; p¥i tom dojde k odhydro-
lyzovéni formylové skupiny a ziskd se jednotny triazol vzorce I.

142, 3=Triazol~4-karboxamid je vhodnou vychozi ldtkou pro
piipravu biologicky sktivnich ldtek.

Vychozd 4-hydroxy=-S5~-aminopyrimidin vzorce II je zndmd _
ldtka a d4 se pPipravit napriklad podle éeskoslovenského auber-
«ského osvdacan) ¥.7621- 62, nebo zplsobem podle I, P, V. Boarlandové
a JoF.W, McOmieho, J.Chem.Soc. 4942 (1952),

Zpusob pfipravy podle vyndlezu je bliZe objesndn v nésledu~
jicim prlkladu, ktery v8sk rozsah vyndlezu Z&dnym zpusobem ne-
omezuje,

P¥iklad 1

K suspenzi 4~hydroxy-5-aminopyrimidinu (5,5 g, 0,05 mol)
v koncentrovend kyselin chlorovodikové (15 g, 36 % hmotnostnich;
0,15 mol) se za michdni a chlazent, p¥i teploté 0 a¥ +5 °C
pfikape roztok dusitanu sodného (3,6 g 0,0525 mol) ve vodd
(5 ml); pevnd 1ldtka p#i tom plejde do roztoku., Reakdni smds
se michd 4 hodiny p¥i uvedené teploté a pak se nechd stit pPes
noc p¥i teplotd mistnosti, Vyloudeny produkt se odfiltruje
a prekrystalizuje z vrouci vody, Ziskd se 3,4 g (vytdZek 61 %)
152, 3=triezol-4-karboxamidu ve formg bezbarvych krystalkt
o teplot® téni 255 aZ 259 °C; UF spektrum (v 0,1 M NaOH):

A pax = 233, log € = 3,98,
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Zpisob vyroby 1,2,3-triazol-4-karboxamidu vzorce I
'CONHZ
| (1)

H
vyznadujici se tim, Ze se 43?ydroxy—5-amtnopyrimidin vzorce II

7 NH,

(II)
™

uvede v kyselém prost¥edi, p¥i teploté -5 a¥ +10 °C, do reakce
g dusitanem alkalického kovu a vyloudeny produkt, ktery je smé-
si 1,2,3~triazol-4-karboxamidu s jeho 1~fdrmylderivétem,’se
prekrystalizuje z vody.

Vytiskly Moravské tiskafské zdvody, Cena: 240 Ki&s
provoz 12, Leninova 21, Olomouc ’
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