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Eljaras szulfonilbenzoilguanidinium sok eloallitasara
KIVONAT

1. A talalmany targya eljaras (I) altaldnos képleti vegyiiletek
savaddici6s séinak eldallitasara - a képletben R', R? és R’ je-
lentése egymastdl fiiggetleniil 1-12 szénatomos alkilcsoport -
oly moédon, hogy az A 1épésben egy (II) altalanos képletii ve-
gyiiletet - a képletben R! és R? jelentése a fenti, X jelentése F,
Cl, Br, alkil- vagy arilszulfonat vagy perfluoralkilszulfonat-
-csoport - ismert moédon (I1T) altalanos képletll észterré alakita-
nak - a képletben R! R?és X jelentése a fenti és R* jelentése 1-
10 szénatomos alkilcsoport - , majd a B 1épésben a kapott ve-
gyiiletet alkilszulfinat jelenlétében (IV) altalanos képleta ve-
gyiiletté alakitjak - a képletben R', R%, R3 és R* jelentése a fenti
-, majd a kapott vegyiiletet a C lépésben guanidinnel reagaltat-
jak, igy nyerik a megfeleld (I) altalanos képletii vegyiiletet,
majd a D 1épésben a kapott vegyiiletet alkalmas savval reagal-

tatjak a savaddicios s6 kialakitasara.
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Eljaras szulfonilbenzoilguanidinium sék eldallitasara

A talalmany szulfonilbenzoilguanidinium sék eldallitasi
eljarasara vonatkozik.

Kozelebbrdl, a talalmany (I) 4altalédnos képletii vegyliletek
savaddicios séinak eldallitasara vonatkozik, amely képletben

R', R? és R? jelentése egymastol fiiggetleniil 1-12 szén-
atomos alkilcsoport. A taldlméany szerinti eljarasnal az A 1épés-
ben egy (II) altalanos képletii vegyiiletet - a képletben R' és R’
jelentése a fenti, X jelentése F, Cl, Br, alkil- vagy arilszulfonat
vagy perfluoralkilszulfonat-csoport - ismert modon (III) altala-
nos képletii észterré alakitunk - a képletben R', R? és X jelenté-
se a fenti és R* jelentése 1-10 szénatomos alkilcsoport - , majd
egy B 1épésben a kapott vegyiiletet alkilszulfinat jelenlétében
(IV) altalanos képletii vegyiiletté alakitjuk - a képletben R' R’
R3 és R jelentése a fenti - , majd a kapott vegyiiletet egy C 1é-
pésben guanidinnel reagéltatjuk, igy nyerjiik a megfeleld (I)
altalanos képleti vegyiiletet, majd egy D lépésben a kapott ve-
gyiiletet alkalmas savval reagéltatjuk, igy nyerjiik a savaddicids
sot.

A szulfonilbenzoilguanidinok ismertek és példaul az
EP 758 644 Al szamu szabadalmi leirdsban vannak ismertetve.
Ezek a vegyiiletek gatoljik a cellularis Na'/H" antiprotert, azaz

hatéanyagok, amelyek gatoljak az Na'/H" csere mechanizmust
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a sejtekben (Diising és mtarsai, Med. Klin. 1992, 87, 367-384),
és ennek kovetkeztében jO anti-aritmias szerek és kiillondsen
alkalmasak oxigénhiany kévetkeztében fellépé aritmia kezelé-
sére.

A taldlmany szerinti anyagok jo kardioprotektiv hatasuak
és ily mddon kiiléndsen alkalmasak akut myocardialis infarktus
kezelésére, infarktus megel6zésére, infarktus utani kezelésre,
kronikus szivelégtelenség, valamint angina pectoris kezelésére.
Tovabba, elharitanak minden patologias, hypoxias és ischemias
karosodast és igy lehetdvé teszik az ezek altal primer vagy sze-
kunder médon kivaltott betegségek kezelését. A hatdéanyagok
rendkiviil alkalmasak tovabba preventiv alkalmazasra.

A talalmany szerinti anyagok a patologias, hypoxias és
ischemias helyzetekben kifejtett protektiv hatasa révén alkal-
masak tovabba sebészeti beavatkozasoknal az atmenetileg
csokkent felhasznalasa szervek védelmére, szerv transzplanta-
cional az eltavolitott szervek védelmére, érsebészeti vagy sziv
beavatkozasoknal, az idegrendszer ischemias karosodasanal,
sokkos allapotok terapiajanal, valamint esszencidlis hyptertonia
megeldzésére torténd alkalmazasra.

A talalmany szerinti vegyiiletek tovabba alkalmazhatdk te-
rapias szerként a sejt proliferacio altal kivaltott betegségeknél,
igy példaul a kovetkezdk esetében: arteriosclerosis, diabetes €s
diabetes altal kivaltott komplikaciok, daganatos betegségek,
fibrotikus betegségek, kiilondsen a tiido, maj és vese betegsé-
gei, valamint szervi hypertropia és hyperplazia. Tovabba a ve-
gyiiletek alkalmasak diagnosztikai felhasznélasra az Na'/H"

antiporter megndvekedett aktivitasaval 6sszefliggd betegségek



felismerésére, példaul eritrocitaknal, trombocitdknal vagy leu-
kocitaknal.

A fentiek alapjan a talalmany szerinti vegyiiletek alkal-
mazhatok gyogyszer hatbanyagként a humadn és allatgyogya-
szatban, tovabba hasznalhatok intermedierként tovabbi gyogy-
szer hatéanyagok eldallitasanal.

Az (1) altalanos képletil vegyiiletet eléallithatjuk példaul
az EP 758 644 szamu szabadalmi leiras szerint. Ez az eljaras a
megfelelé aromas karbonsav gyfiriibe térténd alkinszulfonsav-
-csoport bevezetésen alapszik, tobb kiilonallo 1épésbol all és
bizonyos esetekben nem kielégit6 a kihozatal. Az ismert eljara-
soknal tovabba olyanok a reakcidkorillmények, amik hatranyo-
sak ipari termelésnél. gy példaul az alkilszulfon-csoport aro-
mas karbonsav gyiiriibe t6rténd bevitele, amelyet az alkalmas
lehasadécsoportok alkilszulfanok nukleofil szubsztitucidjaval,
majd ezt kdvetden oxidacidval végziink, problematikus az
alkilszulfanok hosszantarté és extrém kellemetlen szaganak ko-
vetkeztében, még akkor is, ha ezek csak kis mennyiségben sza-
badulnak fel.

Az alkilszulfonil-csoportok aromas karbonsav gyiiriibe al-
kalmas lehasadécsoport nukleofil szubsztitucidja révén térténo
bevitelénél legalabb 120°C hémérséklet sziikséges még erbsen
poléaros oldészer alkalmazésa esetén is, a megfeleld reakcidse-
besség biztositasa érdekében. Megfigyelték, hogy bar kis mér-
ték(i bomlasi reakcié végbemegy ebben homérséklet tarto-
manyban, ez jelentds mértékben megndvekszik magasabb
hémérsékleten és a reakcid igen exoterm. A nagy mennyiségi
hé felszabaduldsa miatt nagy mennyiségek esetén igen nagy a

veszélye, hogy a hémérséklet kézben tartasa nem végezhetd el



szélye, hogy a hémérséklet kézben tartasa nem végezheto el
kelléképpen. Ennek kovetkeztében ez az eljaras ipari méretek-
ben biztonsagi okokbol nem alkalmazhato.

A fentiek alapjan a talalmanyunk célja javitott eljaras biz-
tositasa a fenti (I) altalanos képletii vegyiiletek és savaddicios
s6ik elballitasara, amelynél a fentiekben emlitett nehézségek
elkeriilhetk, tovabba jobb a kihozatal.

A talalmanyunk célkitizését az 1. igénypontba foglalt ta-
lalmany szerinti eljarassal érjiik el. Meglepd modon azt talal-
tuk, hogy a (III) altalanos képleti észterben az X lehasado-
csoport cseréje jelentds mértékben gyorsabb vagy alacsonyabb
hémérsékleten megy végbe, mint a megfelel6 sav esetében,
amelyet a technika 4lldsa szerinti eljarasnal alkalmaznak, és ez
jelentds kitermelés novekedést eredményez. A talalmany sze-
rinti eljaras tovabba lehet6vé teszi olcso, az aromas gytrin le-
hasadé csoportként klorid szubsztituenst tartalmazo kiindulasi
vegyiiletek alkalmazasat igen jo eredménnyel. Azt talaltuk to-
vabba, hogy a taldlmany szerinti eljarasnal lehetséges az A, B,
C és D elballitasi 1épéseket egymas utan anélkiil elvégezni,
hogy a reakcidokeveréket feldolgoznank, amivel kihozatal csok-
kenés és komplex feldolgozasi 1épések elvégzese elkeriilhetd.

Az (), (ID), (1IT) és (1V) altalanos képletekben a
szubsztituensek jelentése eldnydsen a kovetkez6:

R!, R R’ és R* jelentése egymastdl fiiggetleniil elonydsen
metil-, etil-, n-propil-, n-butil- vagy n-pentil-, kiilondsen eld-
ny6sen metil-, vagy etil-, egészen kiilonésen metilcsoport.

X jelentése eldnydsen F, CF350, vagy Cl, kiilénésen Cl.
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A talalméany szerinti eljaras kiilénosen alkalmas olyan (I)
altalanos képletii vegyiiletek savaddicids séinak eldallitasara,
amelyek képletében R! R? és R’ jelentése egyidejiileg
metilcsoport (IA képlet). Kiildnosen elényds savaddicids so a
hidroklorid so.

A talalmany kiiléndsen elénydsen alkalmas az (V) képlet-
nek megfeleld vegyiiletek eldallitasara.

A taldlmany szerinti eljarasnal az A 1épésnél a (II) altala-
nos képletii vegyiilet észterré alakitasat egyszeriien a szakiroda-
lombol ismert médszerekkel végezhetjiik, példaul egy savval
katalizalt észterezési reakcioval, amelynél megfeleld alkoholt,
igy példaul metanolt vagy etanolt alkalmazunk oldészerként
alkohol felesleg vagy egy alkalmas tarsoldoszer jelenlétében, a
(11) 4ltalanos képletii vegyiilet karbonsav s6janak alkalmas
alkilezészerrel, igy példaul dialkil-szulfattal valé reagaltatasa-
val vagy a szabad sav orto-észterrel valo reagaltatasaval.

Egy tovabbi észterezési reakcid, amikor a savat sav-
-halogeniddé alakitjuk, majd ezt kdvetden reagaltatjuk a megfe-
lel6 alkohollal az észter kialakitasara.

Az észterezési reakciot eldnydsen ugy végezziik, hogy a
(I1) altalanos képletii karbonsav sot egy alkilezGszerrel, igy
példaul dialkil-szulfattal reagaltatjuk vagy a (IT) altalanos kép-
letii vegyiiletet egy orto-észterrel reagaltatjuk.

A karbonsav s6 és alkilez8szer reakcidjat elénydsen ugy
végezziik, hogy a dialkil-szulfatot adagoljuk a valamely inert
oldészerben oldott megfeleld karbonsav s6hoz, a s6t elénydsen
in situ allitjuk elé bazis, igy példaul akalifém-karbonat, hidro-

gén-karbonat, hidroxid vagy alkoxid, kiilénésen alkoxid, igy



példaul kalium-terc-butoxid vagy egy hidroxid, igy példaul nat-
rium-hidroxid adagolasaval, majd a kapott reagenst szobaho-
mérsékleten vagy emelt hdmérsékleten és atmoszférikus nyo-
mason reagaltatjuk. Alkilezdszerként elény6sen dimetil-
-szulfatot vagy dietil-szulfatot alkalmazunk.

Az észterezendd karbonsav vagy sdja mol mennyisége az
alkilezdszerhez viszonyitva 1:1 - 1:8, kiilonésen 1:2 és 1:4 ko-
Z6tti érték. |

Az észterezést kiilondsen elénydsen gy végezziik, hogy a
megfeleld savat egy orto-észterrel, igy példaul trialkil-orto-
_acetattal, tetraalkil-orto-karbonattal vagy orto-szilikattal rea-
galtatjuk. Elénydsen az orto-észtert trimetil- vagy trietil-
-ortoacetat, tetrametil- vagy tetraetil-orto-karbonat vagy orto-
-szilikat. Kiilondsen eldnyds a tetrametil-orto-acetat. Az észte-
rezési reakciot elénydsen emelt hdmérsékleten, kiillonésen 30-
180°C-on, még elénydsebben 80-120°C-on végezziik inert ol-
ddszerben.

Az észterezendd (I1) altalanos képletli karbonsav
mélmennyisége az orto-észterhez viszonyitva elénydsen 1:1 €s
1:5, kiiléndsen 1:1,5 és 1:3 kozotti értek.

Az A 1épésnél inert oldoszerként elénySsen példaul vala-
mely kovetkezé anyagot alkalmazunk: dimetilformamid,
dimetilacetamid, tetrametilkarbamid, ciklusos karbamidok, igy
példaul N,N-imidazolidinon vagy hexametilfoszforsav-triamid
vagy 1-metil-2-pirrolidon (N-metilpirrolidon, NMP). Ha az ész-
terezést orto-észterrel végezziik, elénydsek tovabba az éter-

-oldészerek, igy példaul dietil-éter, tetrahidrofuran vagy



dioxan, vagy szénhidrogének, igy példaul toluol, benzol, hexan
vagy heptan. Kiilonésen elonyds az NMP.

A fenti oldészerek keverékét szintén alkalmazhatjuk.

Az A lépésnél a reakci61d0 fligg a reakcidkoriilményektol.
Altalaban a reakci6idé 0,5 és 2 nap, elény6sen 1-15 6ra kozotti
1d6.

A B 1épésnél a (III) altalanos képletii vegyiiletet reagaltat-
juk alkilszulfinattal, elénydsen alkalifém-alkilszulfinattal, el6-
ny6sen polaros aprotikus oldészerben, elénydsen 30-150°C,
még eldnydsebben 50-110°C, kiilondsen 80-90°C hémérsékle-
ten.

Az alkalmazott alkalifém-alkilszulfinat el6ny6sen natrium-
-alkilszulfinat vagy kalium-alkilszulfinat, kiilénésen natrium-
metilszulfinat vagy kalium-metilszulfinat.

A (IIT) altalanos képletli vegyiilet mélmennyisége az alka-
lifém-alkilszulfinathoz viszonyitva eldnyosen 1:1 és 1:4, kiil6-
nésen 1:1,5 és 1:3 kozotti érték.

A B 1épésnél alkalmazhatd polaros aprotikus olddszer elo-
nyosen valamely kdvetkezd vegyiilet: dimetil-szulfoxid,
szulfolan (tetrahidrotiofén 1,1-dioxid), dimetilformamid,
dimetilacetamid, tetrametilkarbamid, ciklusos karbamidok, igy
példaul N N-dimetilimidazolidinon vagy hexametilfoszforsav-
triamid vagy N-metilpirrolidon (NMP), kiil6ndsen eldny6s az
NMP. Az emlitett olddszerek keverékét is alkalmazhatjuk.

A B 1épésnél a reakcididot a reakcidkoriilményektol flig-
gben valasztjuk meg. Altalaban a reakciéidé 0,5 ora és 2 nap,

eléonyosen 1 €s 25 ora kdzotti 1d6.



Egy kiilonésen elényds kiviteli formanal a B 1épést ugy
végezzik, hogy az A 1épés utan a reakcidkeveréket nem dol-
gozzuk fel. Ekkor a (II) altalanos képletli vegyiilet észterezését
a fentiek szerint egy alkilezdszerrel, elénydsen orto-észterrel
végezziik olyan polaros oldészerben, amely alkalmazhat6 a B
lépésnél is, ez elénydsen NMP. Ezutén adagoljuk az
alkilszulfonatot a kapott reakciokeverékhez, majd a reakciot a
tovabbiakban a B 1épés szerint végezzik.

A C 1épésnél (IV) altalanos képletii vegyiiletet reagalta-
tunk guanidinnel elénydsen egy szerves oldészerben -20°C ¢s
+60°C kozotti, eldnydsen -10°C és +30°C kozotti hdmérsékle-
ten atmoszférikus nyomason. Az ennél a 1épésénél alkalmazott
oldoszer elényosen valamely éter, igy példaul tetrahidrofuran
vagy dioxan vagy valamely alkohol, igy példaul metanol, eta-
nol, n-propanol vagy i-propanol. Az emlitett oldoszerek keve-
rékét szintén alkalmazhatjuk. Egy elényés kiviteli médozatnal
a guanidint savaddicios s6jabdl szabaditjuk fel, ez lehet példaul
guanidinium-klorid, az emlitett oldészeres oldatbol egy bazis
adagolasaval, ez lehet példaul valamely alkalifém-hidroxid
vagy alkoxid, kiildndsen natrium-metoxid, majd ezt kdvetden
reagaltatjuk a (IV) altalanos képletii vegyiilettel.

A (IV) altalanos képletii vegyiilet m6l mennyisége a
guanidin vegyiilethez viszonyitva elény6sen 1:1 és 1:6, kiilono-
sen 1:2 és 1:4 kozotti érték.

A C 1épésnél a reakci6idd fligg a reakci6 koriilményektol.
Altalaban a reakci6idé 0,5 ora és 20 6ra, kiillondsen 1 6ra és 5

ora kozotti 1do.
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A D 1épésnél az (I) altalanos képletil vegyiilet savaddicios
s6jat alakitjuk ki a megfeleld savval. Erre a célra alkalmasak
azok a savak, amelyek fiziologiailag elfogadhaté €s toleralhato
sokat eredményeznek.

A s6képzésre alkalmazhatunk szervetlen savakat, ilyen
példaul a kénsav, salétromsav, hidrogén-halogenid savak, pél-
daul sésav vagy hidrogén-bromid, foszforsavakat, igy példaul
ortofoszforsav, szulfaminsav, tovabba szerves savakat, kiillono-
sen alifas, aliciklusos, aralifas, aromas vagy heterociklusos
egyértékii vagy tobbértéki karbonsavak, szulfonsavak vagy
kénsavak, igy példaul hangyasav, ecetsav, propionsav,
pivalinsav, dietilecetsav, malonsav, borostyankosav,
pimelinsav, fumarsav, maleinsav, tejsav, borkdsav, almasav,
benzoesav, szalicilsav, 2- vagy 3-propionsav, citromsav,
gliikkonsav, aszkorbinsav, nikotinsav, izonikotinsav, metan-
vagy etanszulfonsav, etandiszulfonsav, 2-hidroxietanszulfon-
sav, benzolszulfonsav, p-toluolszulfonsav, naftalinmono- vagy
_diszulfonsav, vagy laurilkénsav. Elény6s a sosav.

A savval valo kezelést elénydsen ugy végezzik, hogy az
() altalanos képletii vegyiiletet oldészerben oldjuk €s
ekvimolaros mennyiségben gaz vagy folyékony formaju savat
vagy alkalmas olddszerben oldott savat adagolunk.

Egy elényds kiviteli forméanal a D 1épést a C 1épést kove-
t6en a reakciokeverék feldolgozasa nélkiil végezzik, azaz anél-
kiil, hogy az (I) altalanos képleti vegyiiletet izolalnank és a
savaddiciés sot ugy képezziik, hogy a megfelel6 savat kozvet-

leniil a C 1épésnél kapott reakciokeverékhez adagoljuk. Ebben
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az esetben a savaddicids sé az oldatbdl kristalyos formaban va-
lik ki.

Az A, B, C és D 1épéseknél az alkalmazott oldoszer meny-
nyisége nem kritikus, elénydsen 10 g - 500 g olddszer/1 g (I),
(1), (I11) vagy (IV) altalanos képletl vegyiilet mennyiségben
alkalmazzuk.

Az (1), (II), (II1) és (IV) altalanos képletli vegyiileteket a
szokasos feldolgozasi 1épésekkel nyerjik ki, ilyenek példaul
amikor vizet adunk a reakciokeverékhez, majd az old6szert
extrakciéval tavolitjuk el. E16nyds, ha desztillaciét vagy krista-
lyositast is végziink a termék tovabbi tisztitasara.

Még tovabbi kiviteli forméak nélkiil is a szakteriileten jartas
szakember képes a fentiek szerinti leirassal a legszélesebb kort
biztositani. Ennek megfelelden az elényés kiviteli formakat
csak illusztracioként adjuk meg, a korlatozas szandéka nélkl.

A kovetkezd példak tehat csak a talalmanyt mutatjak be
anélkiil, hogy korlatozast jelentenének. Hacsak masképpen nem
jelsljiik, a megadott szazalékos értékek tomeg%-ot jelentenek
és a hdmérséklet értékek °C-ot.

A roviditések jelentése a kovetkezd:

THF tetrahidrofuran
KOtBu kalium-terc-butoxid
MTBE metil-terc-butil-éter
1. példa

29,5 g 4-klor-5-metanszulfonil-2-metilbenzoesavat €s
18,39 g trimetil-ortoacetatot feloldunk 100 ml dioxanban és
visszafolyatas kézben melegitjiik, amig a sav teljesen lereagalt.

Ezutan 150 ml toluolt adagolunk és annyi olddszert tavolitunk



-11 -

el, hogy az anyag még keverhetd legyen. Ezutan 150 ml 1-
metil-2-pirrolidont (NMP) és 15,8 g natrium-metanszulfinatot
adagolunk egymast kovetden és az anyagot 80°C-on 5 6ran at
keverjiik. Ezutan tovabbi 5,3 g natrium-metanszulfinatot adago-
lunk és a keverést még 25 oran at folytatjuk. A szokasos fel-
dolgozas utan nyerjiik a metil-4,5-biszmetanszulfonil-2-metil-
benzoatot.

2. példa

100 g 4-klor-5-metanszulfonil-2-metilbenzoesavat és 68,1
g trimetil-ortoacetatot feloldunk 322 ml NMP-ben, visszafolya-
tas kozben addig melegitjiik, amig a reakcié végbemegy, majd
a felesleges orto-észtert ledesztillaljuk, az anyaghoz 96,5 g nat-
rium-metanszulfinatot adagolunk és a kapott keveréket 90°C-on
18 6ran at keverjiik. A szokasos feldolgozas utan nyerjiik a me-
til-4,5- biszmetanszulfonil-2-metilbenzoatot.

3. példa

87,4 ml THF-et adagolunk keverés kézben 50,4 g 30%-0s
natrium-metoxid oldathoz metanolban, majd hozzdadunk 28,95
g guanidinium-kloridot. A kapott szuszpenziot 16-24°C-on 2
oran at keverjiik, majd lehitjiikk 10°C-ra, majd hozzdadunk 30,8
g metil-4,5-biszmetanszulfonil-2-metilbenzoatot. Ezutan a ka-
pott keveréket 10°C-on 1 6ran at keverjiik és megfelelé meny-
nyiségli s6sav oldatot adunk hozzéa. A szokésos feldolgozas
utan nyerjiik a N-(4,5-biszmetanszulfonil-2-metilbenzoil)-

guanidinium-kloridot.



-12-

Szabadalmi igénypontok

1. Eljaras (I) altalanos képletli vegyiiletek savaddicids soi-
nak el8allitasara - a képletben R', R? és R’ jelentése egymastol
fuggetleniil 1-12 szénatomos alkilcsoport - azzal jellemezve,
hogy az A 1épésben egy (II) altalanos képletii vegyiiletet - a
képletben R' és R? jelentése a fenti, X jelentése F, Cl, Br, alkil-
vagy arilszulfonat vagy perfluoralkilszulfonat-csoport - ismert
modon (II1) altalanos képleti észterré alakitunk - a képletben
R' R?és X jelentése a fenti és R? jelentése 1-10 szénatomos
alkilcsoport - , majd a B 1épésben a kapott vegyiiletet
alkilszulfinat jelenlétében (IV) altaldnos képletli vegyliletté
alakitjuk - a képletben R', R? R? és R*jelentése a fenti - , majd
a kapott vegyiiletet a C 1épésben guanidinnel reagaltatjuk, igy
nyerjiik a megfelel$ (I) altalanos képletli vegyiiletet, majd a D
Iépésben a kapott vegyiiletet alkalmas savval reagaltatjuk, igy
nyerjiik a savaddicids sot.

2. Az 1. igénypont szerinti eljaras azzal jellemezve, hogy
a B 1épésben a (III) altalanos képletii vegyiilet (IV) 4ltalanos
képletii vegyiiletté valo alakitasat a (II) dltalanos képletii ve-
gylilet észterezésére szolgald A 1épés utani reakcidkeverék fel-
dolgozasa nélkiil végezziik.

3. Az 1. vagy 2. igénypont szerinti eljaras azzal jellemez-
ve, hogy a D 1épésben az (1) altalanos képletili vegyiilet megfe-
leld savval valé kezelését a savaddicios so kialakitasara a (IV)
altalanos képletli vegyiilet (I) altalanos képletii vegyiiletté valo
alakitasara szolgalé C 1épés utan a reakcidkeverék feldolgozasa

nélkiil végezziik.
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4. Az 1-3. igénypontok barmelyike szerinti eljaras azzal
jellemezve, hogy a (II) altalanos képletben X jelentése Cl.

5. Az 1-4. igénypontok barmelyike szerinti eljaras azzal
jellemezve, hogy az A l1épésben az észterezést a megfeleld (II)
altalanos képletli sav és egy ortoészter reagaltatdsaval végez-
ziik.

6. Az 1-5. igénypontok barmelyike szerinti eljaras azzal
jellemezve, hogy az A és B 1épésnél oldészerként 1-metil-2-
-pirrolidont alkalmazunk.

7. Az 1-6. igénypontok barmelyike szerinti eljaras azzal
jellemezve, hogy a B 1épésnél a reakciohémérséklet 50-110°C.

8. Az 1-7. igénypontok barmelyike szerinti eljaras azzal
jellemezve, hogy a D 1épésben alkalmazott sav sésav.

9. Az 1-8. igénypontok barmelyike szerinti eljaras (IA)
képletnek megfeleld vegyiilet savaddicids s6janak elballitasara
azzal jellemezve, hogy a megfeleld kiinduléasi anyagokat al-
kalmazzuk.

10. Az 1-9. igénypontok barmelyike szerinti eljaras az (V)
altalanos képletli vegyiilet elballitasara azzal jellemezve, hogy

a megfeleld kiindulasi anyagokat alkalmazzuk.
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