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A taldlmény tdrgya eljérds az (1) 4ltalinos képleti
vegytletek elddllitdsdra.
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(1) 4ltalinos képletben

hidrogénatom vagy halogénatom,
hidroxicsoport, fenil-(kis szénatomszdmii)-alko-
csoport, aminocsoport, cianocsoport, merkap-

tocsoport, kis szénatomszdmu alkil-tio-csoport,

fenil-tio-csoport, szulfamoil-csoport, kis szén-
atomszdmu alkil-szulfonil-amino-, kis szénatom-
szdmu alkil-ureido-, fenil-ureido-, kis szénatom-
szdmi  alkil-tio-ureido-, fenil-tio-ureido-, Kkis
szénatomszémi alkenoil-amino-, kis szénatom-
sz4mu alkoxi-karbonil-amino-, kis szénatomsz4-
mu alkoxi-tio-karbonil-tio-csoport, vagy 3—11
szénatomos, ciklikus vagy 1-15 szénatomos
aciklikus alkeonil-amino-csoport, mely utébbi
kis szénatomszdmu alkoxi-, fenil-, hidroxi-fenil-
vagy fenil-(kis szénatomszdmi)-alkoxi-fenil-cso-
porttal lehet helyettesitett, és

jelentése oxigénatom vagy kénatom.

A vegyiiletek magas vérnyomds és gyomorfekélyel-

lenes,
ak.

valamint vérlemez-aggregdci6t inhibidl6 hatdsd-




A talilminy tirgya eljirds (j triazin-szdrmazékok
elGdllitdsdra.
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A taldlmdny tdrgya eljdrds Gj 6-szubsztitudlt-1,2,4- -

triazin-szdrmazékok el@allitdsdra, amelyek magas vér-

nyomds ellenes, vérlemez-aggregdciét inhibilé és gyo-

morfekély-ellenes hatdssal rendelkeznek. A taldlminy
tirgya tovdbbd eljdrds a fenti anyagokbdl késziilt
gydgyszerészeti készitmények elSallitdsira és ennek
magas vérnyom3s, trombdézis és gyomorfekély kezelé-
sére valo felhaszndldsira emberek és dllatok esetében.

Az irodalomban ezen a szakterileten példdul az
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az aldbbi (V1) dltaldnos képletl 1,2,4-triazin-3(2H)-

on-vegyiileteket tartalmazza, ahol az dltaldnos képlet-
ben R j*lentése nitro-csoport, cianocsoport, amino-
csopor' metil-ureido-csoport, acetamido-csoport, kar-
boxicso::ort, kis szénatomszdmid alkil-csoport, karba-
moilcsoport, adott esetben kis szénatomszdmu alkil-
csoporital szubsztituglt karbamoil-csoport, tiokarba-
moil-csoport, vagy morfolino-karbamoil-csoport.

Kimutattuk, hogy néhdny, eddigle nem irt 6-szub-
sztitugit-5-metil-4,5-dihidro-  1,2,4-triazin-3(2H)-on-
vegytlet erds, sokdig fennmaradd vérnyomdscsékken-
té hatdssal, vérlemez-aggregiciot inhibidlé hatdssal és
gy omorfekély-ellenes hatdssal rendelkezik.

R}  jelentése hidrogénatom vagy halogénatom,

R? jelentése hidroxicsoport, fenil-(kis szénatomsz4-
mu)-alkoxi-csoport, aminocsoport, cianocsoport
merkaptocsoport, kis szénatomszdmu alkil-tio-
csoport, fenil-tio-csoport, szulfamoil-csoport,
kis szénatomszdmd alkil-szulfonil-amino csoport
kis szénatomszdmi alkil-ureido-csoport, fenil-
ureido-csoport, kis szé natomszimu alkil-tio-uret
do-csoport, fenil-tio-ureido-csoport, kis szén-
atomszdmi alkenoil-amino-csoport, kis szén-
atomszdmu alkoxi-karbonil-amino-csoport, kis
szénatomszdmyd  alkoxi-tiokarbonil-tio-csoport,
vagy 311 szénatomos ciklikus vagy 115 szén-
atomos aciklikus alkanoil-amino-csoport, mely
utdbbi kis szénatomszami alkoxicsoporttal, fe-
nilcsoporttal, hidroxi-fenil-csoporttal vagy fenil-
(kis szénatomszdmu)-alkoxi-fenil-csoporttal le-
het helyettesitett, és '
jelentése oxigénatom vagy kénatom.

A fenti meghatdrozdsban alkalmazott elnevezések

az aldbbiakat jelentik:

A | kis szénatomszdmi” elnevezés 1—4 szénatom-
sz4mu csoportot jelent, ha masképp nem adjuk meg.

A , halogénatom’ elnevezés brématomot, kiérato-
mot, jodatomot és fluoratomot jelent. o

. A, kis szénatomszdmu alkil-tio-csoport” elnevezés

‘alatt példdul metil-tio-csoportot, etil-tio-csoportot,

propil-tio-csoportot, izopropil-tio-csoportot, butil-tio-
csoportot és hasonlékat értiink.

A, kis szénatomszdmi alkil-szulfonil-amino-cso-
port” elnevezés alatt példsul mezil-amino-csoportot,
etanszulfonil-amino-csoportot, propén-szulfonil-ami-
no-csoportot,  propén-2-szulfonil-amino-csoportot,
butdn-szulfonil-amino-csoportot és hasonl6kat értiink.

A , kis szénatomszdmu alkil-ureido-csoport” elne-
vezés alatt példdul 3-metil-ureido-csoportot, 3-etil-
ureido-csoportot, 3-propil-ureido-csoportot, 3-izopro-
pil-ureido-csoportot és hasonl6kat értiink.

" A, fenil-ureido-csoport” elnevezés alatt 3-fenil-

ureid-csoportot értiink.

A kis szénatomszdmi alkil-tio-ureidcsoport™ el-
nevezés alatt példdul 3-metil-tio-ureido-csoportot, 3-
etil-tio-ureido-csoportot,  3-izo-propil-tio-ureidocso-
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ortot, 3-butil-tic-ureido-csoportot €s hagonlé csopor-
fokat értink. P 3 = P

A kis szénatomszdmi alkenoil-aminScsoport” el-
nevezés alatt példdul akriloil-amino-csoportot, metak-
riloil-amino-csoportot és hasonld csoportokat értiink.

A, kis szénatomszdmii alkoxi-karbonil-amino-cso-
port” elnevezés alatt példdul metoxi-karbonil-amino-
csoportot, izopropoxi-karbonil-amino-csoportot, buto-
x;-karbonil-amino<csoportot és hasonld csoportokat
értiink.

A , kis szénatomszdmu alkoxi-tiokarbonil-tio-cso-
port” elnevezés alatt példiul metoxi-tiokarbonil-tio-
csoportot, etgxi-tiokarbonil-tio-csoportot, izopropo-
xi-tiokarbonil-tio-€soportot,  butoxi-tiokarbonil-tio-
csoportot és hasonlé csoportokat értiink.

Az ,aciklusos alkanoil-amino-csoport” elnevezés
alatt egyenes vagy eldgaz6 szénlinci 1-15 szénato-
mos alkanoil-amino-csoportokat, mint példdul formil
-antino-csoportot, acetil-amino-csoportot, propinoil-
ariino-csoportot, butiril-amino-csoportot, izobutiril-

' amino-csoportot, valeril-amino-csoportot, pivaloil-ami-

no-csoportot, 2,3-dimetil-pentanoil-amino-csoportot,
dekanoil-amino-csoportot, undekanoil-amino-csopor-
tot, tetradekanoil-amino-csoportot és hasonlé csopor-
tokat értiink.

A , 311 szénatomos ciklikus alkanoil-amino-cso-
port” elnevezés alatt példdul ciklopropdn-karbonil-
amino-csoportot, ciklobutin-karbonil-amino-csopor-
tot, ciklohexdn-karbonil-amino-csoportot, norbornin
-karbonil-amino-csoportot, adamantin-karbonil-ami-

_ no-csoportot és hasonld csoportokat értiink.

A kis szénatomszdmu alkoxi-csoport” elnevezés
alatt példdul metoxi-csoportot, etoxi-csoportot, pro-
poxi-csoportot, izopropoxi-csoportot, butoxi-csopor-
tot és hasonld csoportokat értiink.

A taldlmény szerinti eljdrdssal elGdllitott (I) dltald-
nos képletli vegyilet alatt ennek lehetséges optikai és/
vagy geometriai izomerjeit értjiikk, amelyek a benne
talilhaté aszimmetrikus szénatom(ok) ésfvagy kettss
kotés(ek) miatt johetnek létre.

A taldlmény szerint az (I) dltalinos képletdi vegyi-
letzket az a) vagy b) eljards-vdltozat és kivint esetben
azokat kovetd fakultativ lépések szerint lehet el64lli-
tar:i, ahol az 41taldnos képletekben
R!, R? és Xjelentése a fent megadott,

R!jelentése halogénatom,

joelentése kis szénatomszdami alkil-szulfonil-cso-
port, kis szénatomszdmiu alkenoil-csoport, kis
szénatomszdmi  aikoxi-karbonil-csoport, vagy
3--11 szénatomos ciklikus vagy 1—-15 szénato-
mos aciklikus alkanoil-csoport, amely ut6bbi
kis szénatomszdmii alkoxicsoporttal, fenilcso-

_ porttal vagy fenil-(Kis szénatomsz4dmu)-alkoxi-
fenil-csoporttal lehet szubsztitudlva,

R% - jelentése kis szénatomszdmu alkil-ureido-csoport
fenil-ureido-csoport, kis szénatomszdmii alkil-
tio-urejdo-csoport, vagy fenil-tio-ureido-csoport

joelentése cianocsoport, Kkis szénatomszdmu alkil-
tio-csoport, fenil-tio-csoport, vagy kis szénatom-
szémui alkoxi-tiokarbonil-tio-csoport, .

R"& jelentése fenil-(kis szénatomszdmii)-alkoxi-cso-
port, vagy 1-15 szénatomos aciklusos alkanoil-
amino-csoport, amely fenil-(kis szénatomsz4-
mui)-alkoxi-fenil-csoporttal szubsztitudlt,

R:jelentése hidroxicsoport, vagy 1-15 szénatomos
aciklikus alkanoil-amino-csoport, amely hidro-
xi-fenil-csoporttal szubsz{itudlt,
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R% jelentése kis szénatomszdmu alkoxi-tiokarbonil-
tio-csoport,

R;jelentése kis szénatomszdmu alkil-tio-csoport,

R .

R}  jelentése halogén-szulfonil-csoport,

R

R? jelentése fenil-(kis szénatomszdmu-alkoxi-cso-
port, kis szénatomszdmu alkil-szulfonil-amino-
csoport, kis szénatomszdmi alkenoil-amino-cso-
port, vagy ciklusos vagy aciklusos alkanoil-ami-
nosoport, amely 3—11 szénatomos ciklusos
vagy 1—15 szénatomos aciklusos alkanoil-amino
-csoport, mely utébbi kis szénatomszdmu alko-
xicsoporttal, fenilcsoporttal vagy fenil-(kis szén-
atomszdm }-alkoxi-fenil-csoporttal lehet szubsz-
titudlt,

Z  jelentése hidroxilcsoport vagy savmaradék-cso-
port, és

Y  jelentése adott esetben karboxilcsoporttal szub-
sztitudlt kis szénatomszdmu alkil-tio-csoport.

" A, halogén-szulfonil-csoport” példdul klér-szulfo-

nilcsoport, brém-szulfonil-csoport, fluor-szulfonil-

¢esoort, jéd-szulfonil-csoport lehet.

A talilmdny szerinti eljdrdsban alkalmazott elény0ds
reakcidkorilményeket az alibbiakban részletesen is-
mertetjilk, de a szakirodalmi ismeretek alapjdn végre-
hajtott médositdsok is beleértenddk a taldlmény sze-
rinti eljardsba.

a) Eljdrds

Az (le) dltaldnos képlet(i vegyiilet a (II) dltaldnos
képletdl vegyillet vagy s6i és bizis reakcidjdval, majd
a termék redukcidjaval dllithatjuk eld.

Az els8 16pésben alkalmazhaté bdzis lehet példdul
alkdlifémhidroxid (mint példdul ndtriumhidroxid, ké-
liumhidroxid, stb.), alkali-foldfé mhidroxid (mint pél-
d4ul kalciumhidroxid, stb.), alk4lifém-karbon4t (mint

é1ddul ndtriumkarbondt, kdliumkarbondt, stb.), al-
Eﬁﬁfém—hidrogén—karbonét (mint példdul nétrium-hid-
rogén-karbonit, stb.), szerves sav séja (mint példdul
nétrium-acetdt, stb.) és hasonlék.

A (I1) dltaldnos képletdl vegyiilet vagy s6i bdzissal
valé reakciéjdt eldnydsen poliros old6szerben, mint
példiul alkoholban (példdul metanolban, etanolban,
propanolban, stb.), vizben, éterben (példdul dimetil-
éterben, dietil-éterben, tetrahidro-furdnban, dioxdn-
ban, stb.), aromis oldészerben (példdul benzolban,
toluolban, xilolban, stb.) hajtjuk végre.

* A kezdeti Jépésben kapott termék a (1V) dltaldnos
képletd vegyiilet vagy s6ja, ahol az 4ltaldnos képlet-
ben RY, RY jelentése a fent megadott, M jelentése al-
kélifé m- vagy alkdli-f6ldfé mion.

A (1V) dltalinos képletd vegyiiletet és s6jdt kivdnt
esetben izoldlhatjuk és tisztithatjuk, de izoldlds nélkiil
is a mdsodik 1épésbe vihetdk.

A (IV) §ltaldnos képlet (i vegyitlet redukcidjit a szo-
kdsos médon, példdul redukdldszer, mint példdul liti-
um-borhidrid, ndtriumborhidrid, kdliumborhidrid,
nitrium-ciano-borhidrid vagy litium-aluminium-hidrid
stb. kémiai redukci6, amelyben fémet (példdul cinket,
vasat, rezet, stb.) és savat (példdul sésavat, kénsavat,
stb.) vagy fémet (példdul ndtriumot, litiumot, cinket
stb.) és bdzist (péld4ul ammonidt, nitriumhidroxidot
stb.; alkalmazunk, vagy katalitikus redukcié segitségé-

.. vel végezhetjiik. A katalitikus redukciét dltaldban szo-
kdsosan alkalmazott katalizdtor, mint példdul Raney
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nikkel, pallidium, platina, rédium, réz stb. alkalma-
24sdva), el6nyosen szobah&mérsékleten, atmoszférikus
nyomndson szokdsosan atkalmazott oldészerben végez-
zik.
A redukilészert alkalmazé redukciéban az eljdrdst
szokdsosan alkalmazott olddszerben, elényosen pold-
ros oldészerben, mint példiul vizben, altkoholban és
hasonlékban végezziik. .

A reakci6t hités kdzben vagy kissé magasabb hé-
mérsékleten végezzik.

b) Eljdrds

Az (P) dltaldnos képleti vegyiileteket az (If) dltald-
nos képleti vegyiilet vagy soik redukci6jival dllithat-
juk el5. A redukciét elonydsen az a) eljirdsban leirt
modszerrel végezzik.

Az a) eljdrdssal kapott termékek koziil az acil-ami-
no vegyiileteket kivant esetben dezacilezzik és egy
igy kapott, vagy egy b) eljardssal kapott (la) 4ltaldnos
képleti vegyiiletet kivint esetben
i) egy R:~Z dltalinos képletdl acilezGszerrel megaci
lezzitk, az dltalinos képletekben RY jelentése a fent
megadott, Z jelentése hidroxicsoport vagy savmara-
dék-csoport,

Az eljirdsban alkalmazott acilez§szer lehet példdul
egy karbonsav, szulfonsav vagy ezek reaktiv szirmazé-
ka.

Ilyen alkalmas reaktiv karbonsav- vagy szulfonsav-
szdrmazék lehet egy savhalogenid, mint példaul sav-
klorid, savbromid stb, savanhidrid, mint példdul ke-
vert savanhidrid, amelyet példiul foszforsavval, dial-
kilfoszforsavval, kénessavval, kénsavval, alkil-karbo-
nattal, alifds karbonsavval, aromds karbonsavval stb.
képeziink, aktivdlt savamid, amelyet heteroxiklusos
vegyilettel, mint példdul imidazollal, triazollal stb.
aktivdlunk, aktivdlt észter, mint példiul ciano-metil-
észter, 2 4-dinitro-fenil-észter stb., és hasonlé szdr-
mazékok.

Az acilezést eldnytsen bdzis jelenlétében, oldé-
szerben, hités vagy melegités kozben a szokdsosan
alkalmazott Gton végezziik.

Megfelelden alkalmazhat6 bizisok lehetnek az ami-
nok (példdul a trietilamin, a piridin, a N N-dimetil-
anilin stb.), az alkdlifém-hidroxidok (példdul a natri
unrhidroxid, a kdliumhidroxid stb.), az alkdlifém-kar-
bondtok (példdul a nitriumkarbondt, a kiliumkarbo-
ndt stb.) az alkdli-fém-hidrogénkarbondtok (példdul a
nétriumhidrogénkarbondt stb.), a szerves savak sé6i
(példdul a ndtriumacetdt stb.) és hasonlé bizisok.
Amennyiben az alkalmazott bizis folyékony halmaz-
dllapotu, ez egyben olddszerként is alkalmazhatd.

A reakciéban alkalmazhaté oldészer példaul lehet
az acetonitril, a kloroform, a tetrahidrofurin, az etil-
acetdt, az N N-dimetil-formamid, a dimetil-szulfoxid,
vagy birmely mds oldészer és oldbszerkeverék, amely
nem befoly4solja ellenkezd irdnyban a reakci6t.

Tovdbbd, amennyiben az acilezGszer szabad sav
vagy s6formdju, a reakci6t el6nydsen szokdsosan al-
kalmazott kondenzdldészer, mint példdul karbodiimid-
vegyiilet, ketiminvegyiilet, foszforvegyiilet jelenlété-
ben végezzilk.

i) az (Ic) dltaldnos képletd vegyiiletet az (Ia) altald-
nos képletli vegyiilet és egy alkdli- vagy fenil-izociandt
vagy -izotiociandt reakcidjdval dllithatjuk elS. A reak-
ci6t a szokdsos médon végezziik és elonydsen az i) el-
jdrdsban leirt bdzis jelenlétében hajtjuk végre melegi-
tés kozben. A reakcidt dltaldban az i) eljdrdsban leirt
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oldészerben végezziik, vagy amennyiben az alkalma-
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- zott bdzis folyadék, ezt is alkalmazhatjuk oldészer-

ként,

iii) Az (1d) dltalinos képleti vegyiiletet az (Ia) 4lta-
ldnos képletl vegyiilet és egy szerves vagy szervetlen
salétromossav-szdrmazék (példdul amilnitrit, izoamil-
nitrit, ndtriumnitirit stb.) reakciéjéval, majd a kapott
diazoniumsé szubsztitucids reakciéjéval dllihatjuk eld.

A diazéniumsé képzését elsGrendd aminokbdl ki-
indulva a szokdsos médon végezzik, amelynek sordn
az (la) dltalinos képletii vegyiiletet salétromossavval
vagy séjdval reagdltatjuk dsvinyi sav (példdul sésav,

10

kénsav, stb.) jelenlétében, hiités kozben vagy szoba-

hémérsékleten.

A reakciéban alkalmasan haszndlhaté olddszer a
viz, az ecetsav, a kloroform és hasonlék. A kapott di-
azénjum-vegyiiletet kivint esetben izoldlhatjuk és tisz-
tithatjuk, de izolilds nélkil is a kovetkezd reakci6lé-
pésbe vihetjiik.

A diazénjumsé szubsztituciés reakci6jit a szokdso-
san alkalmazott modszerrel végezhetjiik.

Példiul, amennyiben R? helyén cianocsoportot
tartalmazé vegyiiletet kivanunk elG4llitani, a diazéni-
umsét cianid-vegyiilettel (példdul réz(l) cianiddal, nik-
kelcianiddal stb.) reagdltatjuk. Amennyiben kis szén-
atomszdmu  alkil-tio-vegyuletet, fenil-tio-vegytlletet
vagy kis szénatomszdmu alkoxi-tiokarbonil-tio-vegy ii-
letet kivinunk elGéllitani, amelyben az R% csoport
jelentése ezen csoportok valamelyike, a diaz6niumsét
a megfelelS tiol-vegy iilettel reagdltatjuk sav vagy bdzis
jelenlétében.

A szubsztitucids reakcidt kivant esetben semlegesi-
tés utdn hajtjuk végre. A semlegesitést az i) eljdrdsban
leirt alkdlifém-karbondt- vagy alk4lifém-hidrogén-kar-
bonit bdzisokkal végezhetjiik. A reakcié hémérsékle-
te nem dontS befolydsy, és a reakciét hiités vagy me-
legités kozben hajtjuk végre. Az alkalmazott old6szer
megegyezik a kezdeti lépésben leirt oldészerrel.

Az (Iw) 4ltaldnos képletd vegyiiletet az (1k) dltals-
nos képletd vegyiilet szolvolizise segitségével 4llithat-
juk eld.

Ezt kovetSen kivdnt esetben eldallithatjuk az (Im)
dltalinos képletd vegyiiletet, az (Iw) 4ltaldnos képletd
vegyiilet alkilezGszerrel végrehajtott reakcijdval.

Megfelel6 alkilez6szer lehet példul egy kis szén-
atomszdmyu alkilhalogenid, mint példdul alkil-klorid
(példdul propil-Klorid, butil-klorid, stb.), kis szénatomr
szami alkil-bromid (példdul metil-bromid, etil-bro-
mid, propilbromid, stb.), kis szénatomszému alkil-
jodid (példdul metil-jodid, etil-jodid, propil-jodid, stb)
kis szénatomszdmu alkil-szulfdt (példdul dimetil-szul-
fat, dietil-szulfét, stb.), kis szénatomszdmy alkédn-szul-
fondt (példdul metil-mezildt, etil-mezildt, stb.), kis
szénatomszdmu  alkil-tozildt (példdul metil-tozil4t,
etil- tizolt, stb.) és hasonlék. ) o
A reakci6t dltaldban példdul alkoholban (példdul

" metanolban, etanolban, propanolban, stb.), elényé-
sen bdzis, mint példdul alkdlifém-hidroxid (péld4ul
nitrium-hidroxid, kdlium-hidroxid, stb.), alkdlifém-al-
koxid (példiul ndtrium-metoxid, kdlium-metoxid, stb)
alkdlifém-hidrid (példdul ndtrium-hidrid, kélium-hid-

rid, stb.) és hasonlék jelenlétében, szobahSmérsékle- -

ten vagy melegités kdzben hajtjuk végre.

Egy keletkezett diazéniumsét CuHlg, jelenlétében
kéndioxiddal (III) 4ltaldnos képletd vegyiiletté alakit-
hatunk.

Az (In) 4ltaldnos képletd vegyilletet a (1II) 4ltal4-
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nos képletd vegyilet és ammonia reakcidjival dllithat-
juk elg. -

A reakciét dltaldban viz, alkohol (mint példdul me-
tanol, etanol, izopropil-alkohol, stb.) és hasonlé oldé-
szerekben,szobahdmérsékleten vagy melegités kozben
végezzik.

A reakci6t hiités vagy melegités kdzben, szok4sos,
a reakciét eflenkez8 irdnyba nem befolydsolé oldé-
szetben hajthatjuk végre. Ilyen oldészer lehet példdul
a viz, alkohol, dikiér-metdn, kloroform és hasonlék.

Az (lj) dltaldnos képletii vegyiiletet az (li) 4ltaldnos

képletd vegytilet védGcsoportjdnak eltdvolitasdval 4llit-
hatjuk eld. A véd6cso;]:ort eltdvolitdsat hidrogenolizis
segitségével végezhetjik.

A fenil-(kis szénatomszdmu alkil)-csoportot elényo-
sen sav jelenlétében végzett hidrolizissel vagy reduk-
ciéval tdvolithatjuk el. A redukciét az a) eljards méd-
szere szerint végezhetjiik, kiilondsen elénydsen katali-
tikus redukcidt alkalmazhatunk.

A hidrolizisben alkalmazhatd sav lehet hidrogén-
halogenid (példdul hidrogén-jodid, hidrogén-bromid,
stb.), bor-tri-halogenid (példdul bér-tribromid, bor-
triklorid, stb.) és hasonl6 dgens.

A reakci6t hiités vagy melegités kozben, szok4sos,
a reakciot ellenkezd irdinyba nem befolydsolé oldé-
szerben hajthatjuk végre. llyen oldészer lehet példdul
a viz, alkohol, diklér-metdn, kloroform és hasonlék.

Az (Ih) dltaldnos képletil vegyiileteket az (Ig) 4lta-
ldnos képletii vegyiletek és halogénezGszer reakci6js-
vel dllithatjuk el8. MegfelelGen alkalmazhatd halogé-
nezdszer lehet a ki6r, brém, j6d, N-brém-szukeinimid
N-klér-szukcinimid és hasonldk. A reakciét dltaldban
az i) eljdrdsban leirt szokdsos oldészerben végezhetjik.

A fenti, taldlmdny szerinti eljirdsokban alkalmazott
kiinduldsi anyagok ismert vagy (j vegyiletek. Az \j
vegyiiletek a példdkban leirt médszerekkel vagy ezek-
kel kémiailag ekvivalens médszerekkel dllithatok el6.

A taldlminy szerinti médon eldllitott (1) ditaldnos -
képletli vegyiletek a szokdsos modszerekkel, példdul
extrakcidval, lecsapdssal, frakciondlt kromatografidval
frakciondlt kristdlyositdssal, dtkristdlyositdssal és ha-
sonlé médszerekkel izoldlhaték és tisztithaték.

Amennyiben a talilmdny szerinti eljdrdssal el44lli-
tott (I) dltaldnos képletd vegyiilet optikai izomerek
keveréke, kivdnt esetben optikai reszolvaldst végezhe-
tiink a szokdsosan alkalmazott médszerek segitségével.

Az alibbiakban leirt magas vérnyomds ellenes ha-
tds, vérlemez-aggredci6t inhibidlé hatds és gyomorfe-
kély-ellenes hatds tesztvizsgilatokkal 4llapithaté meg,
az eredmények azt mutatjik, hogy a taldlmény szerin-
ti eljdrdssal el6dllitott (I) dltaldnos képletdl vegy itletek
magas vérnyomds ellenes, vérlemez-aggregdciot gitlé
és gyomorfekély-ellenes hatdsi anyagok és magas vér-
nyomds, trombdzis és gyomorfekély kezelésére alkal-
masak dllatok és emberek esetében.

A tesztvizsgilat :

Othetes, him Wister patkdnyok egyik vesejét érzés- .
telenités kdzben eltdvolitjuk.

Dezoxi-kortikoszteron-acetdtot (30 mg/kg) szusz- .
penddlunk foldimogyoré olajban és kétszer egy héten
szubkutdn injekcié formdban adagoljuk. Az ivévizet
1%-0s s6oldatra cseréljik. 5—7 héttel az operdcié
utdn 150-200 Hg mm 4tlagos vérnyomdsu 4llatokat
alkalmazunk a kiséretben. A vizsgilt vegyiiletet oré-
lisan adagoljuk. A vémyomdst a combartéridndl mér-
juk nyomdsdtalakitd segitségével és az 4tlagos artérids
_vérnyomdsértéket elektromosan integrdlva regisztrdl-
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juk. .
A tesztvizsgdlat eredményei

Az alibbi tiblizatban bemutatjuk a vérnyomds
maximalis csokkenésének atlagértékeit (Hg mm).

Vizsgilt vegyillet Dézis Max. hatds
(Példaszdm %
13) a 48,9
b 19,2
6 a 43,1
b 6,6
24--(4 a 54,5
25—(33 . b 28,6
24—(10) b 411
25—(9)

a) A vizsgdlt vegyilletet ordlisan 0,1 mg/kg dézisban
alkalmaztuk.
b) A vizsgdlt vegytletet ordlisan 1 mg/kg ddzisban al-
kalmaztuk.

Ezen tilmenden a fent emlitett magas vérnyom4s
ellenes hatdst ezeknek a vegyiileteknek az esetében
16bb, mint hat 6rdn keresztil észleltiik.

B tesztvizsgdlat

Nytlvérb§l vértestben gazdag, 6,5—7,5x10° vér-
test/m! koncentdrciéji plazmdt preparalunk, 200 mik-
roliter vértestben gazdag plazmdhoz 5 mikroliter (1
mmoblos) kilciumkloridot és 50 mikroliter 5 mmélos,
120 mmé! nétriumkloridot tartalmazé pH 7,4 értéki
trisz-acetdtoldgtot, majd egy vizsgilt vegy letet adunk
és 2 percig 37 C-on keverjik. Az oldathoz 5 mikroli-
ter adenozin-difoszfitot (2,5 mikromdlos) vagy kolla-
gént (2,5 mg/mikroliter) adunk mint aggregiciés in-
duktort. Az aggregdci6t aggregométerrel (NKK HEMA
TRACER 1) mérsjik. Az IDg, értékeket a 2. Tdbld-
zatban adjuk meg.

B tesztvizsgdlat eredményei

Vizsgilt vegyiilet ID; (Ma1)
ADP  Kollagén

1—(3) (A) képlet 6,2x10~7 2,2x10~7
6 (B)ﬁéplet 7,4x10~7 4,1x10~7
24—(4), 25—(3),

(C) képlet 3,8x10~7 6,9x10%
24—(10), 25—(9)

(D) képlet 3,4x10~% 3,1x10~°
C tesztvizsgdlat

Ot 7 hetes és koriilbeldl 200 g silyy, him Sprague-
Dawley patkényt alkalmazunk csoportonként a gyo-
morfekélyvizsgdlatban, miutdn 24 6rdig éheztettitk
Oket.

A vizsgalt vegyiletet 0,1%-os vizes metil-cellul6z-
oldatban szuszpenddljuk és a szuszpenziét (Smlfkg)
orilisan adagoljuk minden egyes patkdnynak.

A kontroll csoport dllatnak 0,1%-os vizes metil-cel-
luléz-oldatot (5ml/kg) adagolunk ugyanezen az titon.

A vizsgilt vegyiilettel valé kezelés utdn 30 perccel
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abszolut etanoit (Smi/kg) adagolunk ordlisan az dlla-
toknak. Egy érdval késSbb az dllatot megoljik és
gyomrukat eltdvolitiuk. A gyomorfekdly terilletét
mérjiik minden dllat esetében. A gyégyszemel kezelt
és a kontroll csoport 4tlagos fekélyterileté (mm?)
hasonlitjuk &ssze.

C tesztvizsgélat eredményei

V:esgdlt vegyiilet Dézis Max. hatés
(mg/kg) %)
23—-(3), (E) képlet 32 87,0

Fenti tesztvizsgdlatok azt mutatjk, hogy a taldl-
mény szerinti eljdrdssal elGdllitott (I) dltalinos képle-
t¢ vegyiletek magas vérmyomds ellenes, trombézisel-
{fneskés gyomorfekélyellenes gy6gyszerként alkalmaz-

aték.

A hatéanyagot 4ltaliban 0,01 mglkg-500 mglkg
dozisban, napi 1—4 alkalommal tabletta, granylitum
por, kapszula, szirup, injekcié, kip és hasonlé forma-
ban adagolhatjuk. De kivdnt esetben a beteg sulydtol
és dllapotdtd]l vagy az adagolds modjétol fuggben a
]ﬁenti dézisndl nagyobb vagy kisebb dozis is alkalmaz-

4to.

A gylgyszerészeti készitményt a szokdsos mddsze-
rekkel dllithatjuk eld.

Az aldbbi példikban részletesen ismertetjik a ta-
lilmdny szerinti eljdrdst.

1 példa

(1) 1 g tioszemikarbazid és 0,1 ml ecetsav 15 ml
metanol és 3 ml viz elegyében késziilt keverékéhez
1,87 g 4%-acet-amido-2-(hidroxi-imino)-propiofenont
alunk és az elegyet keverés kozben 39 6rdig 100°C-
on melegitjiik. Ezutdn lehitjiik és a kivdld csapadékot
Ieszdrjiik, metanollal mossuk és megszéritjuk, 1,7 g4’
-zcetamido-2-(hidroxi-imin o)-propiofenon-tio-sze mi-
karbazont kapunk.

NMR/DMSO-dg.G): 2,08(3Hs), 2,17(3H,s), 7,18
(2H,d J=8Hz), 7,73(2H,d,J=
8Hz), 8,13(1H,sz¢les s.), 8,63
(2H,széles s.), 9,10(széles s.)
(1H), 10,23(széles s. )} 1H)
11,69(s) (1H), 12,26(s) (1H)

(2) 34,74 g, (1) szerint elddllitott vegyiiletet és
35,88 g kadliumkarbondtot 330 ml vizben elegyitiink
és a reakciGelegyet 3 Oraig keverés kozben, visszafo-
lyds mellett forraljuk. Ezuténlehiitjiik és szobahSmér-
sékleten 20,6 g nitrium-klér-acetdtot adunk az elegy-
hez, majd 2 drdig keverjiik. A vizes oldatot kloroform-
mal mossuk, sésavval megsavanyitjuk és éjjelen 4t hi-
tGszekrényben 4llni hagyjuk. A kivalt csapadékot le-
szfirjilk, vizzel mosuk és megszéritjuk. 16,7 g 6-(4-
acetanﬁdofenil)-3-(karboxi-metil-tioi- 5-metil-1,2,4-
triazint kapunk.

NMR(DMSO-D¢6):  2,10(3H;s), kb.2,5(3Hs) 3,96

(2H;s) 7.58(2H,d,J=8Hz) 7,77
(2H,d,1=8Hz) 10,35(1H,5).

(3) a (2) szerint kapott termék 10,6! g-jdt 41 m}
10%-0s vizes kdliumhidroxidgal és 45 ml metanollal
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clegyitjik és a keveréket 2 6rdig keverés kozben 60°
Con melegitjik. Az oldathoz jeges hiités kézben ez-
utdn adagonként 1,64 g ndtriumborhidridet adunk és
1 6réig szobahomérsékleten keverjiik. Ezutdn a reak-
cibelegyet 10%-os sésavval reagdltatjuk, hogy a feles-
leg ndtriumborhidridet elbontsuk, majd kis térfogatra
betoményitjiik. A kapott csapadékot leszdrjiik és viz-
zel mossuk, majd megszéritjuk. 6,12 g 6-(4-acetamido-
fenil)-S—metil-4.S-dihidro-l,2,4—triazin~3(2H)—ont ka-

punk.
0.p.: 272—273°C (60%os etanolbs] dtkristsly ositva)

1,22(3H,d,J=7Hz) 2,08(3H),s)
4,64(1H,m), 7,43(1 H széles s;
7,68(4H,s), 9,96(1H,d,J=2
10,10(1Hss),

Elemanalizis a Cy 3 Hy 4N4 0,. Hy O képlet alapjdn:
szamitott: C: 54,54, H; 6,10, N; 21,20:

mért: C:54,87, H; 6,00, N; 21,45:

NMR(DMSO—ds, §):

(4) A fenti (3) szerint kapott termék 3,35 g-jdt és
33 ml 100%-os hidrazinhidritot 2 6rédig keverés koz-
ben 120°C-on melegitiink, majd éjjelen 4t szobahd-
mérsékleten allni hagyjuk. A kivalt csapadékot leszlir-
jiik, metanollal mossuk és megszéritjuk. A sziirletet
beparoljuk és a maradékot etanollal eldolgozzuk, igy
egy masodik kristdlyos frakciét kapunk. Az egyesitett
nyersterméket 60%-0s vizes etanolbdl dtkristaly osit-
juk. 1,61 g 6(4—amin(>fenil)-5-meti1-4,S-dihidro-l,2,4
-triazin-3(2H)-ont kapunk.

NMR(DMSO—d¢,8): 1,16(3H,d,J=7Hz), 4,52(1H),
'd,q,J=3,5,7He),  5,41(2Hs),
6,58(2H,d,J=8Hz), 7,25(1H,
széles, s), 7,42(2H,d,J:8Hz),
9,67(1H,d,J=2Hz).

Elemanalizis a Cy o Hy2N4O képlet alapjdn:

szamitott: C: 58, 81, H; 5,92: N; 27,44

mért: C: 58,64; H; 5,96, N; 27,33.

2. példa

(1) 70,75 8 3'.acetamido-4"-kl6r -2-(hidroxi-imino)
-propiofenont reagiitatunk 28,4 g tioszemikarbazid-
dal az 1-(1) példa eljirdsa szerint és 84,36 g 3'-aceta-
mido-4’-k1ér-2- (hidroxi-imino)-propiofenon-tioszemi-
karbazont dllitunk eld.

NMR(DMSO-d6,€):  2,13(3Hs), 2,17(3Hs), 7,03
(1H,d,4,J=3,8H), 7,63(1H4,
181k, * 71,65(1H4,J=2H),
7,95-8,26(1 H,m), 8,43—8,90
(2H,m), 9,53(1Hm), 11,74
(1H,s).

(2) 84,36 g, a 2-(1) példdban elBallitott vegyilet,
84,36 g natriumkarbondt, 500 ml viz és 250 ml meta-
nol elegyét keverés kdzben, 2 6rdig, visszafolyéds mel-
lett forraljuk. Ezutdn 1000 ml vizet adunk hozz, ke-
verés kozben, majd 82,2 g metiljodidot csepegtetink
az elegybe szobah8mérséKleten. A reakcitelegyet 30
percig keverjiik és a kivdlo csapadékot lesziirjitk, viz-
zel mossuk és megszaritjuk. 64,13 g 6-(3-acetamido-
4Klor-fenil) -5-metil-3-(metil-tio)- 1,2,4-triazint  ka-
punk.
NMR(CDCly, 6):

(3 l’LS)y 7y26_7’64(2 H:m)s
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7,68-7,95(1 ,m), 8,56—8,67
(1Hm). -

(3) 56,6 g, 2-(2) példdban kapott vegyiiletet az 1-
(1) példa eljirdsa szerint kezelink és 38,68 g 6{(3-uce-
tamido-4-klor-fenil)- 5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-triazin-3
{2H)-ont kapunk.

0.p.: 251—-253° C (vizes etanolbol dtkristdlyositva)

1,21(3H,4,J=8k), 2,11(3Hs)
4,58(1H,d,q,J=3,7Hz), 7,47
(3}1’8)) 8)06'—8,19(] Hm)’
9,45-9,56(1H,m), 10,03—
10,18(1 H,m).

Elemanalizis a Cy , H; 3 CIN 40, képlet alapjdn:
szamitott: C: 51,34, H;, 4,67:N:19,96:

mért: C: 51,36, H., 467:N:19,86.

NMR(DMSO-d¢6):

3. példa

(1) 25,8 g 2-hidroxi-propiofenon, 21,8 g benzil-

klorid, 2,6 g ndtriumjodid, 23,8 g kiliumkarbonit és
260 ml szdraz dimetilformamid elegyét 23 ordig keve-
1és kozben 80°C-on melegitjiik. Az elegyet lehiitjik
és lesziitjiik, a sziirletet vikuumban betoményitjiik. A
maradékot éterrel extrahdljuk és az extraktumot viz-
zel, 1 n vizes ndtriumhidroxiddal, vizzel, 10%-o0s sésav-
val, vizes ndtriumhidrogénkarbondttal, majd vizes ndt-
riumkloriddal mossuk, megszdritjuk és szdrazra parol-
juk. 37,9 g 2-benziloxi-propiofenont kapunk (olajos
anyagként).
IR(film): 1670 co ™.
NMR(CClg, §): 1,06(3H,1,J=7Hz), 2,88(q,2H,
J=7Hz), 5,08(2H,s), 6,95(2H,
m), 7,30(1H,m, 5Hs), 7,60
(1H,d,d,J=8Hz,2 Hz).

(2) 37,8 3(1) példdban eldillitott anyag 120 ml
szdraz dietiléterben késziilt olatdba hiités kozben s6-
savgdzt buborékoltatunk és 22,2 g izoamilnitritet ada-
golunk cseppenként 20 perc alatt az elegybe. A reak-
cibelegyet tovabbi 2 6rdig keverjik, majd vékuumban
betdményitjiik. A maradékot detiléter- és hexdn ele-
gyében oldjuk és az oldatot 1 n vizes néatriumhidroxid-
dal extrahiljuk és az extraktumot 10%-os sésavval
megsavanyitjuk. Ezutdn az oldatot kloroformmal ext-
rahdljuk. Az extraktumot vizzel mossuk, megszdritjuk
és vikuumban szdrazra paroljuk. A maradékot hexdn-
bol dtkristalyositjuk és 33,1 g 2'-benziloxi-2-(hidroxi-
imino)-propigfenont kapunk.
ot‘x:\ 78—80°C (izopropiléter-hexdn-oldészerelegybdl
aikristdlyositva)

IR(Nujol): 3230, 1690, 1600 cm™".

NMR(CDCl3,8): 1,94(3Hs), 4,89(2Hs), 6,9
: (3H,m), 7,23(3Hs), 7,35(1H,
m), 8,55(1 Hszéles s).

(3) 32,3 g, a 3-(2) példaban elgillitotl anyagot
12,0 g tioszemikarbazidot, 130 ml metanolt ¢és 1 mi
témény sésavat 4,5 ordig, keverés kdzben visszafolyds
mellett forralunk. Ezutdn a reakcidelegyet lehiitjik, a
kivalt kristdlyos anyagot leszdrjiik, metanollal mossuk
és megszdritjuk. 36,37 g 2-benziloxi-2-(hidroxi-imino)
-propiofenon-tgo-szemikarbaz ont kapunk.

0.p.: 212—213"C (bomlik).

B-



(4) 10,0 g 3-(3) példaban elsallitott terméket a 2-
(2) példa eljirdsa szerint feldolgozunk és 4,35 g 62
benziloxi-fenil)-5-metil-3-(metil-tio} 1,2,4-triazint ka-

unk.

R(film): 3070, 3030, 2970, 2920, 2860, 1600, 1380,
1495 cm™.
NMR(CDCl3,8): 2,36(3H,s), 2,70(3Hs), 5,07
(2Hs), 7,0-7,6(9H,m).

(5) 4,3 g, a 3-(4) példiban elédllitott terméket az

1-(3) példa eljardsa szerint feldolgzunk és 4,07 g 6-(2-
benziloxi-fenil}-5-metil -4, 5-dihidro-1,2,4-triazin-3-
(2H)-ont kapunk.

o0.p.: 200-203°C (dimetilformamid-etanol-oldészer-
elegybd! dtkristdly ositva).

IR:3220, 3080, i695cm™!.

NMR(DMSO—dG,S‘): 1,07(3H,d,J=8Hz), 4,55(1H,
m), 5,20(2Hs), 7,0-7,7(10H
m), 8,92(1 Hs).

Elemanilizis a C; , Hy 7N30, képlet alapjin:

szémitott: C. 69,13, H; 5,80, N; 14,23,

mért: C. 68,90, H; 5,83, N; 14,13

(6) 3,1 g 3-(5) példdban elGdllitott terméket S0 ml
ecetsavban oldunk és 10%-os aktiv szénre felvitt palld-
dium katalizdtort adunk hozzi (3,1 g). Az elegyet 2,5
atmoszféra nyomds mellett, szobah6mérsékleten, 8,5
6rdig hidrogén-atmoszfériban keverjik, majd leszlir-
jiik. A szertletet vdkuumban szdrazra péroljuk és 1,37
g 642-hidroxi-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-triazin-
3(2H)ont kapunk.

o.p.: 257-261°C (dimetilformamid-etanol-oldészer-
elegybol dtkristilyositva).
IR(Nujol): 3210, 3090, 1700 cm™.

1,25(3H,4,)=7,5Hz), 4,75(1H,
m), 6,90(2H,m), 7,2-7,6(3H,
m), 10,13(1H,széles s), 11,53
(1Hys).

Elemanilizis a C, o H; { N30, képlet alapjin:
szamitott: C: 58,53, H; 5,40, N; 20,48

mért: C: 58,33, H; 5,13, N; 20,49.

4. péida

2,07 g 6{4-amino-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-
triazin-3(2H)}-on 90 ml piridinben késziilt oldatihoz
jeges hdtés kozben részletekben hozzdadunk 1,76 g
butdnsavanhidridet és az elegyet 4 6rdig szobah§mér-
sékleten keverjiik. Ezutdn vikuumban betd ményitjitk
a maradékot hig s6savval higitjuk és a kapott krista-
lyos anyagot lesziirjiilk, vizzel mossuk, megszdritjuk
és 50%-os vizes etanolbdl dtkristdlyositjuk. 2,15 g 6-
(4-(butiril-amino)-fenil)- 5-metil-4,5-dihidro-1,2,4- tri-
azin-3(2HO-ont kapunk.

0.p.: 232-234°C

NMR(DM.'SO~d6,5 ): 0,92(3H,6,J=7Hz), 1,21(3H,d,
J=THz), 1,64(2H,szextett,J=7
Hz), 2,34(2HtJ-TH), 4,64
(1Hd,q,J=3,5, THz), 7,40(1H
széles s), 7,68(4H;s), 9,8-10,1
(2Hm).

NMR(DMSO--d¢,8):

S. példa
1,53 g 6-(4-amino-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-
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triazin-3(2H)-on és 1,53 g N N-dimetil-anilin 23 m} di-
me tilformamidban késziilt oldatdhoz keverés és jeges
hiités kozben 10 perc alatt becsepegtetjik 2,83 g tet-
radekanoil-klorid 25 mi dimetilformamidban készilt
oldatat.

A beadagolds utin az elegyet 1,5 6rdig szobahd-
mérsékleten keverjilk, majd az olddszert vikuuniban
ledesztilliljuk. A maradékhoz 10%-o0s sésavat adunk
és a kivdld kristdlyos anyagot lesziirjiik, vizzel mossuk
s megszdritjuk. 3,82 g 6{4-(tetradekanoil-amino)-fe-
nil)-i-metil-4,5—dihidro-l,2,4~t11'azin—3(2H)-ont “ka-
punk.

0.p.: 206-209°C (etanolbél atkristily ositva).
IR(Nujol): 3300, 3200, 3100, 1725, 1660 cm™!.

NMR(DMSO--dg,8):  0,84(3H,t,J=5Hz), 1,0-2,0
(25H,m),  2,31(21L1,J=61L),
4,59(11,d,q,J=3,7Hz), 7,35
(;H,s), 7,61(4Hs), 9,89(2H,

S
Elemanalizis a C; 4H3gN40, képlet alapjin:
szamitott: C. 69,53, H; 9,24, N; 13,51
mért: C: 69,25, H; 9,23, N; 12,67

6. példa

1,5 g 6(4amino-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-
triazin-3(2H)-on 0,48 g metil-izociandt és 40 ml piri-
din elegyét 4,5 6rdig szobahSmérsékleten keverjiik,
majd 5 ml etanolt adunk hozzi. Az oldészert ezutin
vikuumban ledesztilldljuk és az olajos maradékhoz 10
%-o0s sésavat adunk. A kapott kristdlyos anyagot le-
szdrjilk, vizzel mossuk, megsziritjuk és vizes dimetil-
formamidbol 4tkristilyositjuk. 1,43 g 6-(4-(3-metil-
ureido)-fenil)- 5-metil-4, 5-dihidro-1,2,4-triazin-3-(2 H)
-ont kapunk.

0.p.: 145-150°C (bomlik)

NMR(DMSO—-dg,d):  1,22(3H,d,J=6 4Hz), 2,69(3H
d,J=4,4Hz), 4,63(1Hd,qJ=3,
6,4Hz), 6,10(1HqJ=4,41%),
7,35(1H, széles s), 7,45(2H,d
J=9,6 Hz), 7,66(2H,d,J=9,6Hz)
8,69(1H,s), 9,90(1 H,széles 5)

7. példa

1,5 g 6-(4-amino-fenil)-5-metil-4, 5-dihidro- 1,3,4-tri-
azin-3(2H0-ont reagiltatunk 0,88 ml fenil-izocianit-
tal a 6. példa eljdrdsa szerint és 1,26 g 6-(4-(3-fenil-
ureido)-fenil)- 5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-traizin-3-(2H)-
ont éllitugk eld.

o F 1407, (bomlik, vizes dimetilformamidbd) dtkris-
tulyositva)

NMR(DMSO-dg,$):  1,22(3H,d,J=7Hz), 4,64(1 H,d,
q,J=3, 7Hz), 6,8-7,9(10Hm)
8,70(1Hs), 8,84(1H;s), 9,92
(1 Hszéles s).

8 példa

3 g 6{4-amino-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-tria-
zin-3(2H)-on, 1,8 ml fenil-izotidciandt 30 ml dimetil-
formamidban késziilt oldatdt 6 Srdig szobahGimérsék-
leten keverjiik, majd vdkuumban betoményitjik. A
maradékhoz vizet adunk és a kapott kristdlyos anya-
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got lesziirjiik, vizze! mossuk és megszaritjuk. 5,32 g
644-( 3-fenil-tio-ureido)-fenil)- 5-metil-4, 5-dihidro-1,
2,4-triazin-3(2H)-ont kapunk.

IR(Nujol): 3200, 3080, 1700, 1680 cm™*.

NMR(DMSO-dqd):  1,22(3H,d,J=6 4AHz), 4,66(1H,
m), 7,0-8,0(10H,m), 9,87(3
H, széles m).

9. példa

2 g 6{4amino-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-tria-
zin—3g’2H)-on és 0,788 g metil-izotiociandt 20 ml di-
metilformamidban késziilt oldatit keverés kozben 4
érdig 110°Con melegitjilk, majd a 8. példa eljdrdsa
szerint o reakciéelegyet feldolgozzuk. 2,7 g 6-(4-(3-
metil-tio-ureido)-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-tria-
zin-3(210)-ont kapunk.

IR(Nujol): 3215, 3060, 1680, 1670 cm—".

NMR(DMSO-d¢$):  1,21(3H,d,J=6,6Hz), 2,53(3H,
dJ=2Hz), 4,63(1Hd,qJ=2,
6,6Hz), 7,1-8,1(6Hm), 9,68
(1Hjszéles s), 9,91(1H széles

s)
10. példa

0,7 ml hangyasavhoz keverés és jeges hiités kozben
1,4 m] ecetsavanhidridet adunk és az elegyet 15 per-
cig 50° C-on keverjilk. Ezt az oldatot jeges hiités és ke-
verés kozben hozzdadjuk 2,28 g 6{4-amino-fenil)-5-
metil-4, 5-dihidro-1,2,4-traizin-3(2H)-on 6 ml hangya-
savban késziilt oldatdhoz. A reakcielegyet 50 percig
jeges hiités mellett keverjilk, majd vizre 6ntjik és a ki-
vél6 csapadékot leszlirjik, majd vizzel mossuk. A szi-
lérd anyagot dimetilszulfoxidbdl dtkristilyositjuk és
1,36 g 6{4-(formil-amino)-fenil)-5-metil-4,5- dihidro-
1,2,4-txiazin-3(3H)ont kapunk.

o.p.: 258-263"C (bomlik)

1,24(3H,d,J=6,6Hz), 4,64(1H,
d,q,J=3, 6,6Hz), 7,3%(1H, szé-
les s), 7,6204Hs), 8,29(1H
széles s), 8,81(1H,d,J=10,2Hz)
9,92(1H,széles s), 10,15(1H,
d,J=10,2Hz), 1023(1Hszéles

NMR(DMSO—dg,d):

s)
Elemanalizis a C; 4 Hj 30404 képlet alapijdn:
szdmitott: C: 56,89, i-l; 5,21

mért: C: 56,68, H; 5,32

11. példa

0,5 g 6-(4-acetamido-fenil)- 5-metil-4,5- dihidro-1,
2,4-triazin-3(2H)-on és 0,41 g N-kl6r-szukcinimig 7
ml dimetilformamidban készillt oldatdt 3 6rdig 40 C
on keverjik, majd vizre ontjiilk. A kapott kristdlyos
anyagot leszOrjik, vizzel mossuk és megszdritjuk.
0,331 g 6-(3-kl6r-4-acetamido-fenil)-5-metil-4,5-dihid-
ro-1,2,4-triazin-3(2H)-ont kapunk.

0.p.: 250—252°C (metanolbd] 4tkristdly ositva)

NMR(DMSO—dg,6):  1,22(3H,d,J<6,2Hz), 2,13(3H,

R s), 4,65(1Hm), 7,47(1H, szé-
les s), 7,60(1H,d,d,J=2, 8Hg),
7,80(1H,d,J=2Hz), 7,86(1H,d,
J:8Hz), 9,49(1H, széles s3),
10,04(1 H sz8les s).
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12. példa

0,2 g 6(4-amino-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-
triazin-3(2H)-on, 0.135 g N-klér-szukcinimid és 3 ml
dimetilformamid elegyét egy 6rdig jeges hiités mellett
keverjiik, majd a reakciGelegyet vizbe 6ntjiik és kloro-
fermmal extrahdljuk. Az extraktumot vdkuumban
szirazra paroljuk és a maradékot kloroformbo! dtkris-
télyositjuk. 0,02 g 6(4-amino-3-klér-fenil)-5-metil-4, 5
-dihidro—l,2,4-griazin-3(2ﬂ)-ont kapunk.

0.p.: 229—231 C (metanolbdl dtkristilyositva)
NMR(DMSO--dg,6):  1,16(3H,d,J=6,6Hz), 4,52(1H,
S YT m), 5,64(2Hs), 6,77(1H,d)-
8Hz), 7,25(1H, széles s), 7,38
(1H,d,d,J=2, 8Hz), 7,53(1Hd,
J=2Hz), 9,73(1 H, széles s).

13. példa

5 g 6{(4-amino-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-tria-
zin-3(2H)-ont reagiltatunk 4,36 g N-brém-szukcini-
middel a 12. példa szerinti eljirdsnak megfelelSen és
5,76 g 6<4-amino-3-brém-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-
1,2,4—triazin-3(02H)-ont llitunk el8.

0.p.: 222-224"C (etanolbdl 4tkristlyositva)
NMR(DMSO—dg,6 ):  1,16(3H,d,J=6 6Hz), 4,53(1H,
m), 5,62(2H;), 6,77(1H,d,J=
8Hz), 7,27(1 Hszles s), 7,43
(1H,d,d)=2,8Hz), 7,67(1H4d,
J=2Hz), 9,76(1 H,széles s).

14. példa

1,5 g a 3-(1)-3<(5) példék eljdrdsa szerint elgdllitott
6-(4-benziloxi-fenil)- 5-metil-4, 5-dihidro-1,2,4-triazin-
3(2H)-ont oldunk 36 ml ecetsavban €s atmoszférikus
nyomison, szobahSmérsékleten 1,6 g 5%-os aktiv
szénre felvitt pallidium katalizdtor felhaszndlisdval
hidrogenolizist végziink. Az elvi mennyiségii hidrogén
felvétele utdn a katalizdtort leszfirjiik és a sziretet
vikuumban szdrazra piroljuk A maradékhoz vizet
adunk és a kivdlt csapadékot lesz(rjiik, 90%-o0s eta-
nolbdl atkristdlyositjuk. 042 g 6{4-hidroxi-fenil)-5-
metil-4,5-dihidgo—1,2,4~triazin-3(2H)ont kapunk.
0.p.: 256-259°C
NMR(DMSO-dg,¢): 1,193H,d,J=7,2Hz), 4,57(1H,

T d,q,J=3,8Hz), 6,80(2H,d,]=
84Hz), 7,31(1Hszéles s),
7,56(2H,d,J=8,4Hz), 9,6-9,8
(2HO,m).
Elemanalizis a C; oHj 4 N3O, képlet alapjdn:
szdmitott: C: 58,53: H:, 5,40:N: 20,48
mért: C: 58,41, H;, 5,28: N, 20,50

15 példe

A 14, példa eljirésa szerint 3,63 kg 6-(4-(4-benzil-
oxrfenil)-acetamido)-fenil)-5-metil-4, 5-dihidro-1,2,4-
triazin-3(2H)-ont feldolgozunk és 2,27 g 6-(4-(4-hid-
roxi-fenil- acetamido)-fenil)-5-metil-4, 5-dihidro-1,2,4-
triazin-3(2H)-ont dllitunk eld. _

IR(Nujol):3230, 3180, 3090, 1690, 1660 cm—".

NMR(DMSO—dg,6): 1,20(3H,d,J=6,2Hz), 3,53(2H,
s), 4,61(1H,m), 6,70(2H,d,J=
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8,2Hz), 7,14(2H,d,J-8.2Hz),
7,36(1H,széles s), 7,63(4H,s)
9,21(1H,s), 9,90(1H,széles s)
10,16(1H,széles s).

16. példa

34,75 g 6(3-acelamido-4-kl6r-fenil) S-metil-4, 5-di-
hiro-1,2 4-triazin-3(2H)-ont és 100 m! 100%-os hidra-
zin-hidritot 3 6rdig 100°C-on melegitiink, majd a re-
akcidelegyet lehdtjiik és a kapott kristdlyos anyagot
leszlirjiik. A csapadékot vizes metanollal mossuk és
2804 g 6-(3-amino-4-kl61-fenil)-5-metil-4,5-diklor-
],2,4—triazin-3(21°‘1)-ont kapunk. )

0.p.: 226-228,5°C (vizes etanolbél dtkristdlyositva)

1,18(3H,d,J=6,5Hz), 4,52(1H,
d,qJ=3, 6,5Hz), 527-560
(2H,m), 6,88(1H,d,dJ=2, 8,4
Hz), 7,22(1H,d,J=2Hz), 7,24
(1H,d J=8,4Hz), 7,30-7,49
(1H,m), 9,92—-10,07( H,m).
Elemanalizis a C;oH;; C; N4 O képlet alapjén:
szamitott: C. 50,32, H:4,65:N: 23,47

mért: C: 50,46, H: 4,55, N: 23,59.

NMR(DMSO—dg 6):

17. példa

0,388 g 6-(4-acetamido-3-Kl6r-fenil)-5-metil-4, 5-di-
hidro-1,2,4 triazin-3(2H)-ont a 16. példa eljdrdsa sze-
rint feldolgozunk és 0,21 g 6-(4-amino-3-klér-fenil)-5-
metil-4,5-dihidgo-1,2,4—triazin-3(2H)-ont dllitunk el§.
0.p.: 229—231°C (metanolbdl 4tkristalyositva)

NMR(DMSO—dg¢):  1,16(3H,d,J=6,6Hz), 4,52(1H,
m), 5,642Hys), 6,77(1H,d,J=
8Hz), 7,25(1H,széles s), 7,38
(1H,d,d,)=2, 8Hz), 7,35 1H,4,
J=2Hz), 9,973(1H,széles 5)

18. példa

(1) 11,18 g 6-(4-amino-fenil) -5-metil-4,5-dihidro-
1,2,4triazin-3(2H)-on, 12 ml tomény sésav és 48 ml
viz elegyéhez hiltés és keverés kozben hozzicsepegtet-
jik 3,97 g ndtriumnitrit 12 ml vizben készilt oldatdt
és a reakcidelegyet cseppenként hozzdadtuk 10,62 g
kélium-O-etil-ditiokarbondt 13 ml vizben késziilt ol-
datdhoz, mikdzben az elegyet keverjilk és a h§mérsék-
letet 40—45°C kozott tartjuk. A’ beadagolds kb. 1 6ra
id6tartama utdn a reakciGelegyet tovdbbi 1,5 6rdig ke-
verjiik ugyanezen a hémérsékleten, majd diklérmetan-
nal extrahdljuk. Az extraktumot vizzel, 1 n vizes nit-
riumhidroxiddal, majd vizzel mossuk, megszéritjuk és
vikuumban szdrazra pdroljuk. A maradékot szilikagé-
len (130 g) kloroform-metanol (20:1) eluens alkalma-
z4sdval oszlopkormatogréfia segitségével tisztitjuk és

7.0 g 6-(4(etoxi-tiokarbonil-tio)-fenil)- 5-metil-4, 5-di-

hidro-1,2,4-triazin-3(2H)-ont kapunk.
NMR(DMSO-d¢5):  1,34(3H,t,J=6Hz), 1,42(3H,
d,J=6Hz), 4,64(2H,q,J=THz),
4,63(2H,q,J=THz), 4,74(1H,
d.q,)=3, THz), 6,85-7,16(1H
m), 7,50(2H.d,J-0Hz), 7,74
2Iil,d,J=9Hz), 8,80-9,13(1H,
m).
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(2) 6,5 g, 18(1) példiban elsillitott anyag 2,66
kidliumhidroxid és 50 ml metanol elegyét szobah6mér-
sékleten keverjilk 30 percig, majd az oldoszert viku-
umban bepdroljuk. A kapott szilird anyagot etilace-
tittal és metanollal mossuk, majd vizben oldjuk. Az
oldatot aktiv szénnel kezeljiik, ecetsavval megsavanyit-
juk és a kapott kristilyos anyagot lesziirjiik. A szildrd
anyagot vizzel mossuk, megszdritjuk és 3,31 g (6(4
merkapto-fenil) S-metil-4,5-dihidro-1,2,4-triazin-3-
(2H)-ont kapunk.

0.p.: 202—-204"C (70%-os vizes etanolbdl 4tkristalyo-
sitva)
NMR(DMSO~d¢,6):  1,18(3H,d,J=6,5Hz), 4,62(1H,
d,q,J=3,5, 6,5Hz), 5,40-5,75
(1}Lm), 7;17~7,90(1H,m),
7,33(2H,d j-8Hz), 7,63(2H,d,
J=8Hz), 9,87—10,16(1H,m)
Elemanalizis a Cy o H; ; N3OS képlet alapjin:
szdmitott: C: 54,38: H:, 501:N;, 18,99

mért: C:54,33: H;, 4,83:N;, 19,14,

(3) 0,64 g, 18(2) példiban elddllitott vegyiilet, 0,5
ml telitett vizes ndtriumkarbondt-odlat, 3 ml metanol
és 6 ml viz elegyéhez keverés kozben 0,57 ml metiljo-
didot csepegtetiink és az elegyet tovabbi 30 percig ke-
verjiik. Ezutdn a kivalt kristdlyos anyagot leszfrjiik, vi-
zes etanolbdl 4tkristdlyositjuk és 0,48 g 6-(4-(metil-
tio)-fenil)- 5-metil-4, 5-dihidro-1,2,4-triazin-3(2H)-ont
kapunk.
0.p.:210-211°C
NMR(DMSO—d¢.5): 1,20%3H,d,1=7Hz), 2,48(3H,s)
4,62(1H,d,q,j=3, 7Hz), 7,24
(2H,d,j=9Hz), 7,25-7,54(1H,
mg, 7,65(2H,d,J=9Hz), 9,88~
10,07(1H,m).

Elemanalizis a C; ; Hy 3N;30S képlet alapjdn:
szdmitott: C:56,15: H;, 5,57:N:, 17,86
mért: C:55,99: H;, 541:N:, 17,95

19. p€lda

A 18.(1) példéban leirt eljdrds szerint 1 g 6-(4-ami-
no-fenil)- S-metil-4, 5-dihidro-1,2,4-triazin-3(2H)-onbé]
diaz6niumsgt tartalmazd vizes oldatot készitiink. Az
oldatot 80 Con keverés kozben hozzicsepegtetjiik
1,04 g tiofenol, 0,45 g ndtriumhidroxid és 5 ml viz
elegyéhez és a reakci6elegyet tovdbbi 15 percig vissza-
folyds mellett forraljuk. Ezutin lehiitjitk és a csapadé-
kot leszdirjik. A szildrd anyagot kloroform- és meta-
nol elegyében oldjuk és az oldatot vizes n4triumhid-
roxiddal, vizzel mossuk, majd vikuumban szdrazra pé-
roljuk. A maradékot szilikagélen (30g), etilacetst-elu-
ens alkalmazdsival oszlopkromatogréfia segitségével
tisztitjuk és 0,46 g 6-(4(fenil-tio)}-fenil)-5-metil-4,5-
dihidro-1,2,4-triazin-3(2H)-ont kapunk.

NMR(DMSO-dg¢,d):  1,20(3H,d j=7Hz), 4,61(1H.d,
qJ=3, THz), 7,2-7,9(1H,m),
7,27(2H,d,j:9Hz), 7,40(5Hs)
7,71(2H,d,1-9Hz), 9,93
10,14(1H,m).

20. példa

(1) 4,08 g 6<(4-amino-fenil)- 5-metil-4,5-dihidro-1,
2,4-triazin-3(2H)-onbdl a 18-(}) példa eljdrdsa szerint
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diazéniums6t tartalmazé vizes oldatot készitink és
~ ezt jeges hiités kozben hozzdcsepegtetjik 0,88 g réz
(IDklorid-dihidrat, 1,82 ml viz és 20 ml kéndioxiddal
telitett ecetsav elegyéhez. A 10 perces beadagoldsi idé
utdn a reakcicelegyet 1,5 drdig 15 Con keverjiik,
majd leszlrjiik és a szilrletet jeges vizbe 6ntjik. A ki-
vél6 kristdlyos anyagot lesz(irjiik, kloroformban old-
juk és az oldatot vdkuumban szdrazra piroljuk. Az
olajos maradékot etilacetdtb6l dtkristdlyositjuk és
4,27 g 6(4-(klér-szufonil)-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-
1,2,4-triazin-3(2H)-ont kapunk.

NMR(DMSO—d¢8):  1,45(3H,d,J=6,5Hz), 4,75(1H,
m), 6,33(1Hm), 7,90(2H,4,
J=9Hz), 8,09(2H,d,J=9Hz, 8,6
(1Hm).

(2) 4,27 g 6-(4-Kl6r-szulfonil-fenil)-S-metil-4,5-di-
hidro-1,2,4-triazin-3(2H)-on és 30 ml telitett ammoéni-
um-hidroxid eleg‘yét 30 percig szobah6mérsékleten,
majd 1 6rdig 50 C-on keverjik. Ezutdn vikuumban
betoményitjik és a maradékhoz vizet adunk, majd a
keveréket jeges hiités kozben 10 percig keverjik. A
kivalt kristdlyos anyagot lesz{irjik, vizzel mossuk és
vizes etanolbdl dtkristdlyositjuk. 2,91 g 6{4-szulfa-
moil-fenil)- 5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-triazin-3-(2H)-
ont kapunk.

0.p.: 259-264°C
NMR(DMSO—dg,5):  1,62(3H,d,]J=6,5Hz), 4,72(1H,
d,qJ=3, 6,5Hz), 7,35(2H,m),
7 ,50(1H,m), 7,68(4H,s),
10,1 5(1H,m).
Elemanalizis a C; oHy;N403S képlet alapjén:
szdmitott: C: 44,77:N:, 20,88:8S:, 11,95 :H;, 4,51
mért: C: 44,37: N;, 20,80: S, 12,02: H,, 4,43.

21. példa

4 g 6-(3-amino-4-kiér-fenil)- 5-metil-4,5-dihidro-1,
2,4-triazin-3(2H)-onbdl a 181) példa eljirdsa szerint
diazéniums6t tartalmazé vizes oldatot készitiink,
majd ezt jeges hiités, keverés kozben hozzdcsepegtet-
jik 20 perc alatt 0,75 g réz(I)klorid-dihidrét, 15 ml
viz és 20 ml kéndioxiddal telitett ecetsav elegyéhez.
A reakcitelegyet ezutdn 1,5 6rdig szobahdmérsékle-
ten keverjiik, majd jeges vizbe ontjik és kloroform-
mal extrahdljuk. Az extraktumot vizzel mossuk, meg-
szédritjuk és vakuumban szdrazra pdroljuk. 391 g 6{4-
kl6r-3-kl6r-szulfonil-fenil)- 5-me ti}-4, 5-dihidro-1,2,4-
triazin-3(2H)-ont kapunk. Ezt a vegyiiletet 50 ml te-
litett amménium-hidroxid és 30 ml metanol elegyé-
hez adjuk és a reakciGelegyet 20 percig keverés koz-
ben 50 Cra melegitjiik. Ezutdin vdkuumban szdrazra
pdroljuk és a maradékot vizzel mossuk, megszdritjuk
és vizes etanolbél dtkristdlyositjuk. 1,96 g 6-(4-kl6r-
3-szulfamoil-fenil)-5-metil-4, 5>-dihidro-1,2,4-triazin-3-
(2H)-ont kapunk.

o.p.: 275-277°C

NMR(DMSO-dg,8): 1,21(3H,d,J=6,5Hz), 4,67(1H,
d,q,J=6,5Hz), 7,48—7,79(3H,
m), 7,65(1Hd,5i=8,5ﬂz), 7,92

(1Hd,dJ=2, 8,5Hz), 8,389[’}!,
d,J=2Hz), 10,20-10,33(1
széles m).
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22. példa

3,06 g 6-(4-amino-fenil)-5-metil-4,5-dibidro-1,2,4-
triazin-3(2H)-onbél a 18(1) példa eljdrdsa szerint di-
azéniumsSt tartalmazé vizes oldatot készitiink. Az
oldatot 6vatosan telitett vizes ndtriumkarbongt-oldat-
tal semlegesitjilk,majd 1,88 g kaliumcianid és 1,17 g
réz(I)-cianid 12 ml vizben késziilt oldatét adjuk hoz-
24 jeges hités kozben. Az elegyet 1 6rdig keverjik,
majd a kiv4lé kristdlyos anyagot lesz{irjilk, vizzel, 1 n
vizes ndtrium-hidroxiddal, 1 n s6savval és végiil ismét
vizzel mossuk. Ezutdn a csapadékot vizes etanolban
oldjuk és az oldatot aktiv szénnel kezeljiik, majd vi-
kuumban szérazra pdroljuk. A maradékot szilikagélen
(190 g), kloroform-metanof (20:1) eluens alkalmazi-
sdval oszlopkromatogrifia segitségével tisztitjuk és
1,469 g 6-(4-ciano-fenil)- 5-metil-4,5-dihidro-1,2,4-tsi-
azin-3(2H)-ont kapunk.

0.p.: 268—269 C (vizes etanolbol dtkristilyositva)
IR(Nujol): 2220 cm ™.
NMR(DMSO—dg,8): 1,22(3H,d,J=6,8Hz), 4,73(1H,
d,qJ=3,5, 6,8H), 7,46-17,73
(1H,széels m), 7,89(4Hs),
10,16—10,43(1H,széles m).
Elemanalizisa C;, H; (N4 O képlet alapjén:

szamitott: C: 62,10: H;, 4,84:N:, 26,41

mért: C: 61,67: H;, 4,70: N:, 26,15

23. példa

{1) 5 g 4-acetamido-2-(hidroxi-imino)-propiofe-
non-tioszemikarbazon, 5,2 g kdliumkarbonit és 40 ml
viz elegyét 24 6rdig visszafoly4ds mellett forraljuk, majd
aktiv szénnel kezeljiikk. A sziirletet hig s6savval meg-
savanyitjuk és a kivdld kristdlyos anyagot lesziirjilk.
A csapadékot vizzel mossuk, megszdritjuk és 2,69 g
6<{4-amino-fenil)-5-metil- 1,2,4-triazin-3(2H)-tiont ka-

unk.
FR(Nujol): 3300, 3200, 1610, 1520, 1460, 1370 cm™*

(2) 2,6 g 23-(1) példdban el6dllitott termék 13 ml
metanolban és 13 ml tetrahidrofurdnban késziilt olda-

“tdhoz jeges hiités mellett, részletekben 0,38 g ndtrium-

borhidridet adunk Az elegyet egy 6rdig ugyanezen a
hémérsékleten keverjitk, majd 10%-os sdsavval megsa-
vanyitjuk és vdkuumban bepéroljuk. A szildrd mara-
dékot vizzel mossuk, megszdritjuk és dimetilforma-
mid-etanolviz (1:1:3) oldészerelegybdl dtkristaly osit-
juk. 0,77 g 6-(4-amino-fenil)-5metil-4,5-dihidro-1,2,4
-triazin-3(2H)-tiont kapunk.

IR(Nujol): 3450, 3310, 3180, 1620, 1590, 1560 cm™*

"~ (3)0,7 g 1 23-(2) példdban elgallitott terméket re-
agiltatunk 0,39 g ecetsavanhidriddel a 4. példa eljird-
sa szerint és 0,51 g 6-(4-acetamido-fenil)-5-metil-4,5-
dihidro- 1,2,4-t£iazin-3(2H)- tiont kapunk. .
0.p.: 222—-226 C(etanolbd! 4tkristdlyositva)
IR(Nujol): 3170, 1690, 1600 cm™".

NMR(DMSO-de,8):  1,21(3H,d,J=6,5Hz), 2,09(3H,
s), 4,65(1Hm), 7,77(4Hys),
9,23(1H,m), 10,18(1H,s),
11,35(1Hs).

Elemanalizis a C; , Hy 4N4OS képlet alapjén:

szémitott: C: 54,00: H, 5.38: N, 21,35:8., 12,22

mért: C: 54,49: H;, 5,36:N;, 21,43:S., 11,97

-10-



24. perga

A 4. vagy 5. példa eljirdsa szerint az alibbi vegyi-
leteket allitjuk elB.
(1) &6(4-acetamido-fenil)-5-metil-4,5- dihidro-1,2,4- tri-
azip-3(2H)-on gte melés 73,0%)
0.p.:272-273°C
NMR(DMSO—~d6,<f): 1,223H,d,J=7THz), 2,08(3H,s)
4,64(1H,m) 7,43(1H,széles s)
7,68(4Hs), 9,96(11H,d,J=2He)
10,10(1H,s).

(2) 6-(4-(metoxi-acetamido)-fenil)- 5-metil-4,5-dhidro
-1,2,4-triazin- 3(2H)-on (termelés 74,9%)

olp.: 225,5-228"C (70%-0s vizes etanolbdl 4tkristd-
lyositva)

[R(Nujol): 3390, 3210, 3080, 1700 (vill) 1685 cm~!

1,20(3H,d,j=7,2Hz), 3,38(3H,
), 4,02(2Hs), 4,62(1Hd,q ]
3, 7,2Hz), 7,38(1Hszéles s),
7,62(2H,d,)=8,2Hz), 7,77(2H,
d,J=8,2Hz), 9,84(1H,széles s),
9,91(1H,d,J=2Hz).
Elemanalizis a Cy3H; ¢N4 O3 képlet alapjdn:
szdmitott: C: 56,61: H:, 5,84: N:, 20,28,

mért: C: 56,79: H., 5,82: N;, 20,33,

NMR(DMSO-dg $):

(3) 6-(4-(izobutiril-amino) fenil)-5-metil-4,5-dihidro-
1,2,4-triazin-3(2H)-on (termelés 23,5%).

0.p.: 235239 C(etanolbdl dtkristilyositva)
IR(Nujol): 3310, 3220, 3160, 3100, 3050, 1685 em™!

NMR(DMSO-dgd):  1,10(6H,d,J=6,4Hz), 1,19(3H,
d,J=6,8Hz), koriilbeliil 2,4—
2,8(1H,m), 4,60(1H,d,q,J=3,2
6.8Hz), 7,36(1Hszéles s),
7.64(4H,s), 9,90(2H, széles s)

Elemanalizis a C;4H; gN40O; képlet alapjdn:

szdmitott: C: 61,30: i-l:, 6,61:N:, 20,42

mért: C: 61,39: H;, 6,54: N:, 20,73.

(4)  6(4(etox-karbonil-amino)-fenil)- 5-metil-4, 5-di-
hidro-l,2,4-tﬁagin-3(2lﬂon

o0.p.: 231--235°C (80%-0s vizes etanolbdl 4 tkristdlyo-
sitva)
NMR(DMSO-dg,8): 1,1-1,5(6Hkomplex), 4,15
(2H,q,J=6Hz), 4,60(1H,d,q,J=
3,8, 6,2Hz), koriilbelil 7,4
(1H,széles s), 7,48(2H,d,J=10
Hz), 7,68(2H,d,J=10Hz), 9,72
(1H,s), 9,86(1H,széles s).
Elemanalizis a Cy 3 Hy gN4 O3 képlet alapjin:
szdmitott: C: 56,51: H;, 5,84: N:, 20,28

mért: C:56,54: H:, 5,71: N;, 20,33,

(5) 6-(4(fenilacetamido)-fenil} 5-metil-4,5-dihidro-
],2,4—triazin-3(32l-l)-on (termelés 67,7%).

0.p.: 204—207°C (vizes enatolbél dtkristdly ositva)
IR(Nujol): 3250, 3100, 1710, 1660 cm™?.

NMR(DMSO-dg,S):  1,21(3H,4,J=7Hz), 3,68(2H,5)
4,61(1H,d,q,J=3, 7Hz), 7,31
(5H,s), korillbeliil 7,4(1H,sz6-
les s), 7,654Hs), 9,91(1H,
széles s), 10,25(1 H,s).
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Elemanalizisa Cy g H, 3N4O; képlet alapjén:
Szimitott: C:67,67: H;, 5,63: N;, 17,38

mért: C: 66,63: Hy, 5,63: N, 17,20.

{6) 6{4-(akriloil-amino)-fenil)-5-metil-4,5-dihidro-1,
2,4-triazin-3(2H)-on (termelés 90,1%)

NMR(DMSO~d6,:f_'): 1,20(3H,d,J=7Hz), 4,63(1H,
d,q,J=3, THz), 5,76(1Hd,dJ
=4.5 8,5Hz), 6,35(1H,d,J=4,5
Hz), 6,3%(11,d,J-8 5 Hz),
7,29~7,51(1H,m), 7,69(4H.5)
9,85-10,01(1H,m), 10,20-
10,31(1Hm).

(7) 6-(4(krotonoil-amino)fenil)-5-metil-4,5-dihidro-
1,2,4—triazin—3(g H)-on (termelés 51,3%)

0.p.: 259-263"C (bomlik) (70%-os vizes etanolbol t-
kristdlyositva)

IR(Nujol): 3220, 3080, 1680, 1585 cmE1,
NRM(DMSO-dgd):  1,21(3H,d,)=6,8Hz(, 1,88(3H,
d,J=6,4Hz), 4,64(1H,d,q,J=3,6
6,8Hz), 6,14(1Hszéles d,J=
15,2Hz), 6,85(1Hd,q,J=152
6,4Hz), 7,3%1H;széles s),
7,69(4Hgs), 9,94(1H,széles s)
10,0591 H,széles s).

(8) 6-(3-kl6r4-(krotonoil-amino)-fenil)-5-metil-4,5-di-
hiro-1,2,4-uiazén-3(2H)-on (termelés 17,8%)

0.p.: 260264 C (bomlik) (70%-os vizes etanolbdl 4t
kristdlyositva)

IR(Nujol): 3400, 3200, 3080, 1700, 1690 cm™".

NRM(DMSO-d¢.8):  1,21(3H,d,J=7Hz0, 1,88(3H,d
J=6,4Hz), 4,65(1H,d,q,J=3, 7
Hz), 6,31(1Hgszéles d,J=15
Hz), 6,87(1Hd,qJ-15, 6,4
Hz), 7,46(1Hgszéles s), 7,64
(1Hd,dJ=2, 8,4Hz), 7,80(1H
d,J=2Hz), 7,93(1H,d,)=8,4Hz)
9,48(1Hszéles s), 10,05(1H,
d,J=2Hg).

Elemanalizis a C; 4 H; 5 C; N, O, képlet alapjdn:

szamiitott: C: 54,82: H;, 4,93:N;, 18,26

mért: C: 54,43: H:;, 4,97:N;, 18,33.

(9) 6-(4-(4-benziloxi-fenil)-acetamjdo)-fenil-5-metil-4,
5-dihidro-1,2,4-traizin-3(2H)-on (termelés 36,6%)
IR(Nujol): 3210,1710, 1660 cm—*.
NMR(DMSO—-dgg):  1,20(3H,d,J=6,2Hz), 3,62(2H,
s), 4,62(1Hm), 5,08(2Hs),
6,96(2H,d,J=8,4Hz), 7,1-1,9
(12Hm), 9,92(1Hszéles s),
10,30(1H,széles s).

(10) 6{4-(cikloprop4n-karbonil-amino)-fenil)-5-metil-
4,5-dihidro-1,2,4-triazin-3(2H)-on (termelés 35,6%)
o.p.: 288-291"C (vizes dimetilformamidbél 4tkristd-
lyositva)

IR(Nujol): 3320, 3280, 3160, 3100, 1695, 1655 cm™"

NMR(DMSO-dgd): 0,87(4H;széles  d,J=5,2Hz),
1,27(3H,d,)=6,6Hz), 1,86(1H,
széles kvintett, J=6Hz), 4,56
.(1H,d,q,J=3,4, 6,61%), 7,41
{1 H,széles, ), 7,66(4H.s,)

1
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9,92(1Hszéles s), 10,28(1H,
széles s).
Elemanalizis a Cy4H; ¢N4O, képlet alapjdn:
szamitott: C: 61,75: 1, 5,92: Ny, 20,57
mért: C:61,72: H;, 6,04: N;, 20,63
(11)  6{4(ciklobutin-karbonil-amino)-fenil)-S-metil-
4,5-dibsdro-1,2 4-triazin-3-(2H)-on (termelés 32,1%)
0.p.: 260 -2627C (70%-0s vizes etanolbdl dtkristalyo-
sitva)
IR(Nujol), 3300, 3200, 3090, 1686, 1672 cm™!.

1,17(3H,d,J=7He), 1,5--2,5
(6H,m), 3,20(1H,m), 462(1H
m), 7,37(1Hgszéles s), 7,66
(4HO,5), 9,82(1H, széles s),
9,91(1H;széles s).
Elemanalizis a C; s H; gN4O, képlet alapjin:
szamitott: C: 62,92: H;, 6,34: N, 19,57,

mért: C: 63,10: H,, 6,33: N:, 19,60.

NMR(DMSO--dg,4):

(12) 6{4(1l-adamantdn-akrbonil-amino)-fenil)-5-metil
-4,5-dihidro-1,2,4-triazin-392 H)-on (termelés 10,9%)
o.gz.: 300" C (vizes dimetilformamidbé] dtkristdly osit-
va

NMR(DMSO-dgS):  1,19(3H,d J=7THz), 1,71(6H,
széles s), 1,92(9Hszéles s),
4,61(1H,d,qJ=3, 7He), 7,36
(1Hszéles s), 7,68(4H;s),
9,19(1 Hs), 989(1 Hszéles s)

(13) 64(4-(mezil-amino)fenil)-5-metil-4, 5-dihidro-1,2,
4»triazin-3(2H)50n

0.p.: 261--264"C (70%-o0s vizes etanolbd] 4tkristdlyo-
sitva)
NMR(DMSO-dgd):  1,22(3H,d,J=6,6hZ0, 3,043H
s), 4,61(1H,d,q,J=3,4, 6,6 Hz),
7,22(2H,d J-9H), 7,3(1H,
széles s), 7,70(2H,d,J=9Hz),
9,90(2H,széles s).
Elemanalizis a C;; H)4N403S képlet alapjén:
szdmitott: C: 46,80: H., 5,00: N, 19,85,

mért: C: 46,72: H,, 4,86: N;, 19,87.

(14) 6-(4(2,3-dimetil- pentanoil)-amino)-fenil-5-metil-
4,S-dihidro-1,264-traizm3(2H)-on

0.p.: 242—244°C (etanolbdl dtkristdlyositva)
IR(Nujol}, 3330, 3200, 3100, 1690, 1665 cm™*.

NMR(DMSO—dgd): 0,66—1,8 (12Hm), 1,19(3H,
d,J=7I‘]Z), 2,1‘2,5(1[{,"1),
4,59(1H,d,q,J=3Hz, 7THz),
7,36(1H,széles s), 7,63(4H,s)
9,89(2H,széles s).

Elemanalizisa Cy , Hy 4 N3O, képlet alapjdn:

szimitott: C:64,53: H;, 7,65:N;, 17,71,

mért: C: 64,51: H:, 7,34: N, 17,59,

25. példa

Az 143) vagy 3-(3) vagy 3-(5) példik eljirdsa sze-
rint elédllitottuk az alibbi vegyileteket.

(1) 64 (metoxi-acetzmido)-fenil)-5-metil-4,5-dihid-
ro-1,2.4 lriazin—3£2H)-on.

o.p.: 225,5-228"C (70%-vs vizes etanolb6l dtkristd-

Iyositva)
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IR(Nujol): 3390, 3210, 3080, 1700 (v4ll), 1685 em™?,
NMR(DMSO-ded):  1,20(31Ld,J=7,2H), 3,38(3H,
- s), 4,02(2Hs), 4,62(11.d,q.J=
3, 7,21), 7,38(1H széles s),
7,62(21,d,1=8,2Hz), 7,77( .1,
) d,J=8,2Hz), 9,84(1Hszéles s),
9,91(1H,d J=2Hz).
(?) 6-(4(izobutiril-amino)-fenil)-5-metil-4, 5-dihidro-
1,2,4-triazin-3(2H)-on .
0.p.: 235239 (etanolbd] dtkristilyositva)
IR(Nujol): 3310, 3160, 3220, 3100, 3050, 1685 cm™!
NMR(DMSO-dg,8):  1,10(6H,d,)<6,411), 1,19(3H,
d,J=6,8Hz), koriitbelill 2,4—
2,8(1H,m), 4,60(1H,d,q,J=3,2
6,8Hz), 7,36(1Hszéles s),
7,64(4H;s), 9,90(2H,széles s)

(3)  6{4-(etoxi-karbonil-amino)-fenil)- 5-metil-4,5-di
hiro-1,2,4-triazjn-3(2H)-on

0.p.: 231-235"C (80%-os vizes etanolbdl dtkristdlyo-
sitva)
NMR(DMSO-d¢6): 1,1-1,5(6Hkomplex), 4,15
(2H,q,J=6Hz), 4,60(1H,d,q,J=
3,8, 6,2Hz), korilbelil 7.4
(1Hszéles s), 7,48(2H,d,J=
10Hz), 7,68(2H,d,J=10Hz),
9,72(1Hs), 9,86(1 Hszéles s)

(4) 6{4(fenil-acetamido)-fenil)-5-meti-4,5-dihidro-1,
2,4-triazin-3(2H)-on

9.p.: 204—207"C (vizes etanolbél 4tkristdlyositva)
(R(Nujol): 3250, 3100, 1710, 1660 cm™*.

NRM(DMSO-d¢d):  1,21(3H,d,)=THe), 3,68(2Hs)
4,61(1H,d,q,J=3, THz), 7,31
(SHs), korilbelit  7,4(1H,
széles s), 7,65(4Hs), 9,91(1H
széles s), 10,25(1 Hys).

(5) 6-(4-(aknloil-amino)-fenil}-5-metil-4,5-dihidro-1,2,
4 triazin-3(2H)-on
NMR(DMSO—dgd): 1,20(3H,d,J=7Hz), 4,63(1H,d,
q,J=3, 7Hz), 5,76(1Hd,d J=
4,5, 8,5Hz), 6,35(1H,d,J=4,5
Hz), 6,3%(1H,d,1=8,5Hz),
7,29~7,51(1H,m), 7,69(4Hs)
9,85-10,01(1Hm), 10,20—
10,31(1H,m).

(6) 6«{4(krotonoil-amino}-fenil)-5-metil-4, 5-dihidro-
l,2,4—triazin-3(§H)—on

0.p.: 259—-263"C (bomlik) (70%-0s vizes etanolbs] 4t-
kristdlyositva)

IR(Nujol), 3220, 3080, 1680, 1585 cm™".

NMR(DMSO-d¢d):  1,21(3H,d,J=6,8H), 1,88(3H,
d,J=6,4Hz), 4,64(1H d.q.J=
3,6 6,8Hz), 6,14(1 Hszéles d,
J=15,2Hz), 6,85(1H,d,q.J=
15,2, 6,4Hz), 7,39(1Hszéles
s), 7,69(4H;s), 9,94(1H széles
s), 10,05(1H,széles s).

(7) 6(3-kl6r4-(krotonoil-amine)-fenil) 5-metil-4,5-di-
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hidro-1,2,4-triazin-3(2H) on

0.p.: 260—264°C (bomlik) (70%-0s vizes etanolbol at-

kristalyositva) .

IR(Nujol): 3400, 3200, 3080, 1700, 1690 cm™ .

NMR(DMSO- dg.9):  1,21(3H,d,J=7Hz), 1,88(3H,
dJ=6,4Hz), 4,65(1Hdq,J=3,
7He), 6,31(1Hszéles d,.=15
Hz), 6,87(1Hd,qJ=15, 6,4
He), 7,46(1Hszéles s), 7,63
(1Hd,d J=2, 8,4H), 7,80(1H
d,J=2Hz), 7,93(1H,d,J-8,4Hz)
9,48(1H széles s), 10,05(1H,
d,)=2Hz).

(8) 6-(4(4—benziloxi—fenil)-acetamido-fenil-S-meti1-4‘5
-dihidro-1,2,4-triazin-3(2H)-on

IR(Nujol), 3210, 1710, 1660 cm™".
NMR(DMSO-dgd):  1,20(3H,d,J=6,2Hz), 3,62(2H,
s), 4,62(1Hm), 5,08(2Hys),
6,96(2H,d,J=8,4Hz), 7,1-7,9
(12H,m), 9,92(1Hszéles ),
10,30(1 H,széles s).

(%) 6-(4-(ciklopropén-karbonil-amino)-fenil)-5-meti1~
4,S-dihidro-l,2b4-traizin-3(2H)-on

o.p.: 288291 C (vizes dimetilformamidbél dtkristd-
lyositva)

IR(Nujol): 3320, 3280, 3160, 3100, 1695, 1655 cm™!
NMR(DMSO—d¢.6):  0,87(4Hszéles d,J=5,2Hz),
1,27(3H,d,J=6,6 Hz), 1,86(1H
széles kvintett J=6Hz), 4,66
(14,d,q,J=3,4, 6,6Hz), 7,41
(1Hszéles s), 7,66(4Hs),
9,92(1H,széles s), 10,28(1H,
széless).

(10) 6-(4-(ciklobutén-karborﬂl—amino)—fenil)-S-metil—
4,S-dihidro-1,264-triazin-3(2H}0n

o.p.: 260-262"C (70%-0s vizes etanolbdl dtkristélyo-
sitva)

IR(Nujol): 3300, 3200, 3090, 1686,1672 em™t,
NMR(DMSO—dgd): 1,17(3H,d,J=7THz), 1,5-2,5
(6H,m), 3,20(1H,m), 4,62(1H
m), 7,37(1Hszéles s), 7,66
(4Hs), 9,82(1Hszéles s),
9,91(1H,széles s).

(11) 6-(4-(1-adamantan-karbonil-amino)-fenil)-5-metil

-4,5-dihidro-1 ,2,4-triazin-3(2H)-on

o.g.: 300°C (vizes dimetilformamidbdl Atkristdlyosit-
va ’
NMR(DMSO~d6,J): 1,19(3H,d,J=7Hz), 1,71(6H,
széles s), 1,92(9H, széles s),
461(1Hd,q,J=3, 7THz), 7,36
(1Hszéles s), 7,68(4Hs),
9,19(1Hs), 9,89(1H, széles
s).

(12) 64(4( mezil-amino)-fenil}-5-metil-4,5-dihidro-1,2,
4 triazin-3(2H}on

o.p.: 261—-264"C (70%-o0s vizes etanolbdl 4tkristdlyo-
sitva) )

NMR(DMSO—dg8):  1,22(3H,d,J=6,6Hz(, 3,04(3H,
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5), 4,61(1Hd,q.J=3,4, 6,61k)
7,22(2H,d,J-9Hz), 7,3(1H,
széles s), 7,70(2H.,d,J=9Hz),
9,90( 2H,széles s).

(13) 6{4-(2,3-dimetil-pentanoil)-amino)-fenil - 5-me-
til-4, 5-dihidr0-g,2,4-triazi n-3(2H)-on

o.p.: 242-244"C (etanolbdl dtkristdlyositva)
IR(Nujol): 3330, 3200, 3100, 1690, 1665 cm™".

NMR(DNEO—-d(,,J): 0,66—1,8(12H,m), 1,19(3H,
dJ=7Hz),  2,1-2,5(1Hm),
4,59(1H,d,q,J=3Hz, THz),
7,36(1Hszéles s), 7,63(4Hs),
9,89(2Hszéles s).

SZABADALMI IGENYPONT

Eljéras az (1) dltaldnos képletd vegyilletek elGaltitd-
sara, ahol az dltaldnos képletben

R' "~ jelentése hidrogénatom vagy halogénatom,

R® jelentése hidroxicsoport, fenil-(kis szénatomszi-
mu)-alkoxi-csoport, aminocsoport, cianocsoport
merkaptocsoport, kis szénatomszdmu alkil-tio-
csoport, fenil-tio-csoport, szulfamoilcsoport, kis
szénatomszdmi alkil-szulfonil-amino-csoport,
kis szénatomszamu alkil-ureido-csoport, feni-
ureido-csoport, kisszénatomszdmu alkil-tio-urei-
do-csoport, fenil-tio-ureido-csoport, kis szén-
atomszdmu  alkenoil-amino-csoport, kis szén-
atomszdmu alkoxi-karbonil-amino-csoport, kis
szénatomszdmu alkoxi-tio-karbonil-tio-csoport,
vagy 3—11 szénatomos ciklikus, agy 115 szén-
atomos aciklikus alkanoil-amino-csoport, mely
utébbi kis szénatomszami alkoxicsoporttal, fe-
nilcsoporttal, hidroxi-fenil-csoporttal vagy fenil-
(kis szénatomszdmi)-alkoxi-fenil-csoporttal le-
het helyettesitett, és

> jelentése oxigénatom vagy kénatom,

azzaljellemezve, hogy

2y az (Ie) dltalinos képlet( vegyiletek elSdllitdsdra

egy (II) dltaldnos képletd vegyilletet vagy s6jit bézis-

sil reagiltatjuk, majd redukaljuk, az 4ltaldnos képle-
t:kben

E!  jelentése a fent megadott,

F; jelentése fenil-(kis szénatomsza mii)-alkoxi-cso-
port, kis szénatomszdmi alkil-szulfonil-ami

R% _ jelentése fenil-(kis szénatomszdmui)-alkoxj-cso-
port, kis szénatomszdmi alkil-szulfonil-amino-
csoport, kis szénatomszdmu alkenoil-amino-cso-
port, vagy ciklusos vagy aciklusos alkanoil-ami-
no-csoport, amely 3—11 szénatomos ciklusos
vagy 1-15 szénatomos aciklusos alkanoil-ami-
no-csoport, mely utobbi kis szénatomszdmu al-
koxicsoporttal, fenilcsoporttal vagy fenil-(kis
szénatomszdmu)-alkoxi-fenil-csoporttal lehet
szubsztitudlt, és

Y  jelentése kis szénatomszdmu alkil-tio-csoport,
mely adott esetben karboxilcsoporttal szubsz-
titudlt, vagy

b)  az (I') 4ltaldnos képlet(i vegyiletek elddllitdsira

egy (If) dltalénos képletu vegyilletet vagy sdjit redu-

éljuk, majd kivint esetben egy a) eljdrdssal kapott
acilamino-terméket dezacileziink és egy igy, vagy egy

b) eljdrdssal kapott (la) dltaldnos ké pletl vegy iiletet

) egy R} —Z dltalinos képlet vegylilettel vagy 56-

jdval reagdltatunk az (Ib) dltakinos képleti vegyiiletek
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13-



elGdllitdsdra, ahol az dltaldnos képletekben
. R! és X jelentése a fent megadott,
R; jelentése kis szénatomszdmy alkil-szulfonil-cso-
port, kis szénatomszdmi alkenoilcsoport, kis

192010

egy alkilezGszerrel reagdltatunk az (Im) 4ltalinos kép-
letdl vegyilletek elddllitdsdra, ahol az 4ltalinos képle-
tekben ’

R! és X jelentése a fent megadott, és

szénatomszdmi  alkoxi-karbonil-csoport vagy 5 R?  jelentése kis szénatomszdmu alkiktio-csoport,
3—11 szénatomos ciklikus vagy 1-15 szénato- Vi _
mos aciklikus alkanoilcsoport, amely utébbi kis egy keletkezett diazéniumsét CuHlg, jelenlétében
szénatomszdmu alkoxicsoporttal, fenilcsoport- SO,-dal reagiltatunk és a keletkezett (III) 4ltaldnos
tal vagy fenil-(kis szé matomszdmii)-alkoxi-fenil- képleti vegyiiletet amménidval reagltatjuk az (In) 41-
csoporttal lehet szubsztitudlva, és 10 talnos képletd vegyilletek elGallitisira, az 4ltaldnos
Z  jelentése hidroxicsoport vagy savmaradék-cso- képletekben
port; vagy R és Xjelentése a fent megadott, és
ii)  az (la) 4ltaldnos képletli vegyiiletet egy alkil- R?  jelentése halogén-szulfonil-csoport,
vagy fenil-izociandttal vagy -izotiociandttal reagiltat- H{‘g jelentése halogénatom,
juk az (Ic) dltalinos képletl vegylletek elGéllitdsdra, és/vagy egy barmely fenti médon kapott (Ig) 4lt
ahol az iltaldnos képletekben 15
R! és X jelentése a fent megadott, R?  jelentése halogén-szulfonil-csoport,
R: jelentése kis szénatomszdmi alkil-ureido-csoport Hpg jelentése halogénatom,
fenil-ureido-csoport, kis szénatomszdmi alkil- és/vagy egy barmely fenti médon kapott (Ig) dltal4nos
tio-ureido-csoport vagy fenil-tio-ureido-csoport; képletil vegyiiletet egy halogénez8szerrel reagdltatunk
vaj : 20 és igy (Ih) dltaldnos ké pletdi vegyiileteket 4llitunk elg,
iii) az (la) altaldnos képleti vegyiiletet salétromos- az altalinos ké pletekben
savval vagy séjdval reagdltatjuk, majd a keletkezett di- R? és X jelentése a fent megadott,

" azéniumsét egy R2—H éltaldnos képletll vegyiilettel R!  jelentése halogénatom,

. vagy sbjdval reagélfatjuk az (1d) dltaldnos képletii ve- ésfvagy egy (li)dltaldnos képletii vegyiletrsl redukcié-
gyliletek el64llitdsdra, ahol az dltaldnos képletekben val vagy hidrolizissel lehasitjuk a védGesportot az (Ij)
R! és X jelentése a fent megadott, 25 dltaldnos képletil vegyiiletek elGdllitdsdra, az dltaldnos
R?  jelentése cianocsoport, kis szénatomszému alkil- képletekben

tio-csoport, fenil-tio-csoport vagy kis szénatom- R és X jelentése a fent megadott,

szdmi alkoxi-tiokarbonil-tio<soport, majd ki- R%  jelentése fenil-(kis szénatomszdmi)-alkoxi-cso-

vént esetben egy kapott (Ik) 4ltaldnos képlet(i port vagy fenil-(kis szénatomsz4mu)-alkoxi-fenil
vegyiiletet szolvolizdlunk az (Iw) éltaldnos ké pletd ve- -csoporttal szubsztitudlt 1—15 szénatomos acik-
gyiletek elddllitdsdra, az 4italdnos képletekben 30 likus alkanoil-amino-csoport, és
R! és X jelentése a fent megadott, . R%  jelentése hidroxicsoport, vagy 1-15 'szénato-

2 jelentése kis szénatomszimi alkoxi-tio-karbonil mos aciklikus alkanoil-amino-csoport, amely

-tio-csoport, ezt kdvetSen hidroxi-fenil-csoporttal szubsztitudlt.

kivdnt esetben egy (Iw) dltaldnos képletd vegyiiletet
35
18 db 4bra
Orsz4gos Taldlményi Hivatal

F k.: Himer Zolt4dn
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