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(57) KIVONAT

A taldlmédny targya uj eljards az (I) Altalanos
képletll 1-hidroxi-alkil-5-nitro-imidazol~szar-
mazékok eldgllitaséra; NO,
a képletben
R jelentése hidrogénetom vagy 1-4 szén-
atomos alkilcsoport, és N N——(CHZ)ﬁ—- OH
n értéke 2 vagy 3, és az alkilénldnc egyik N
szénatomja egy metilcsoporttal lehet he-
lyettesitve, R
Az eljards szerint az 1-helyzetl nitro-
génatomon védett 4-nitro-imidazol-szadrmazé—
kot alkilén-szulfdttal reagéltatjék, majd hid-
rolizisnek vagy alkoholizisnek vetik ala.

A leiras terjedelme: 5 oldal, 1 rajz, 3 abra
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A taldlmany targya Uj eljaras, 1-hidroxi-al~
kil-5-nitro~imidazol~szarmazékok eléallitdséra
vonatkozik.

Az imidazol-szdrmazékok koézil az 1-(2-
-hidroxi—etil)—z—meti175rnitro-imidazol (vagy
metronidazol) az 1-(2-hidroxi-propil)-2-metil~
~5~nitrq-imidazol (vagy szeknidazol) és az 1~
-(3-hidroxi-propil)-2-metil-5-nitro~imidazol
(vagy ternidazol) kemoterépias hatésuk miatt
értékes vegyiletek [Arzneimittel-Forschung
16 (1), 23-29 (1966)).

A metronidazol elbéllitisdt az 1 379 915
sz, francia szabadalmi leirds ismerteti, amely
szerint feleslegben lévd etilén-oxidot reagdl-
tatnak 2-metil-4~(vagy-5)-nitro-imidazollal.
Az eljarés hozama nem kielégits.

A 3 743 653 sz. amerikai egyesutlt alla-
mokbeli szabadalmi leirds a 2-(4-fluor-fenil)~
-1-hidroxi-etil-5-nitro-imidazol el6allitasat
ismerteti, etilén-szulfitot reagaltatnak 2-(4~
~-fluor-fenil)~-4-/vagy -5/-nitro-imidazollal.
Ennél az eljirdsnal a hozam 10%-nél kisebb.

Azt talaltuk, hogy az (I) &ltaldnos kép~
letG  1-hidroxi-alkil-nitro-imidazol-szarmazé~
kokat - a képletben
R Jjelentése hidrogénatom, vagy 1-4 szén~

atomos alkilcsoport,

n  értéke 2 vagy 3, és az alkilénlanc egyik
szénatomja egy metilcsoporttal lehet he-
lyettesitve -

Jo hozammal ugy Allithatjuk el6, ugy hogy

egy (II) Altaldnos képletll alkilén-szulfdtot -~

a képletben

n értéke 2 vagy 3, és az alkilénlénc egyik
szénatomja egy metilcsoporttal lehet he-
lyettesitve -

egy (III) altaldnos képletd nitro~imidazol-

-szarmazékkal, a képletben

R Jelentése a fentiekben megadott,

X hidroxi-metil-csoport, alkoxi-metil-cso~
port, amelynek az alkilrésze 1-4 szén~
atomos, acil-oxi-metil-csoport, amelynek
az acilrésze 1-4 szénatomos vagy allil~
csoport, vagy benzilcsoport,
tunk, és a kapott kondenzalési terméket
(elonydsen savas) hidrolizisnek vagy al~
koholizisnek vetunk alé.

A taldlmény elénydsen az 1-(2-hidroxi-
-etil)-2-metil-5-nitro-imidazol, az 1-(2-hidr~
oxi-propil)-2-metil-5-nitro-imidazol, az 1-(3-
-hidroxi-propil)-2~metil-5-nitro-imidazol és az
1-{2-hidroxi-etil)-5-nitro-imidazol elballitasi
eljaréasdra vonatkozik.

Egy (II) altaldnos képletl alkilén-szulfét
és egy (III) Altaldnos képletll imidazol-szér-
mazék kondenzéldsdt 60 és 120 °C kozdtti
hémérsékleten, adott esetben metil-acetat,
etil-acetat vagy glikol-diacetat, metil~izobu-~
til-keton, metil-terc-butil-éter, benzol vagy
toluol vagy xilol, kloroform, diklér~metén
vagy klor-benzol, vagy acetonitril jelenlété-
ben végezzik.

A kondenzalas terméke kicsapodik, ame-
lyet szolubilizdlhatunk:
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vagy erds asvanyi savat tartalmazé vizes ol-
datban, mint kénsav vagy hidrogén-klorid,
vagy
alkoholban,
etanolban.

Amennyiben a kondenzélds termékét sa-
vas vizben szolubilizdljuk, ezt kévetden az
1-hidroxi-alkil-5-nitro-imidazolt a szokésos
eljarassal extrahéljuk, miutdn a reakcidelegy
pH-jat 10-re Allitjuk be lugositassal.

Ha a kondenzélds terméket alkoholban
szolubilizéljuk, akkor az 1-hidroxi-alkil-5-
-nitro-imidazolt elézetes kezelés nélkal ki-
lonitjuk el a szokésos eljdrdssal. Az eljaras
elvégzéséhez nem szukséges a kondenzélasi
koztitermék elkuldnitése, a hidrolizist vagy
az alkoholizist az elé6zd mivelethez kapcsolo-
déan ugyanabban a készulékben elvégezhet-
jak.

A (II) Altaldnos képletid alkilén-szulfat,
és elsbésorban az etilén-szulfat el6allitasat az
1 029 382 sz. NSZK-beli szabadalmi leirds is-
merteti.

A (III) Altaldnos képletli nitro-imidazol-
-szdrmazékok elballitdsat pedig az 1 026 631
sz. nagy-britanniai szabadalmi leirésban ta-
lalhatjuk meg.

A kovetkezd példak a taldlméany szerinti
eljairdas gyakorlati bemutatdsidra szolgilnak,
azonban korlatozé jelleg nélkil.

mint példdul metanolban vagy

1. példa

Méagneses keverdvel ellatott lombikba
2 g (0,01 mdl) 1-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-
-imidazolt, 2,6 g (0,02 mdl) etilén-szulfatot és
5 ml etilén-glikol-diacetdtot vezetiunk és ezt
kovetden 4 ordn keresztil 80 °C-on tartjuk
a reakcidelegyet. A keletkezett fehér csapa-
dékot szliréssel elkulonitjuk, és kétszer 5-
=5 ml metil-acetdttal mossuk. Szaritas utén
3.4 g szilard, fehér terméket kapunk.

A szirlet nagynyomésu folyadékkromsa-
tografids vizsgélata szerint: 98,6 mg l-acet-
oxi-metil-2-metil-4-nitro-imidazolt tartalmaz.
Az l-acetoxi-metil-2-metil-4~nitro-imidazol at-
alakitdsdnak mértéke 95%. Az imidazolszérma-
zékok keveréke 98,5% l-acetoxi-metil-2-metil-
-4-nitro-imidazolt és 0,5% 2-metil-4-(vagy -
-5)-nitro~-imidazolt tartalmaz.

A fentiekben kapott szildrd fehér anyag
1,705 g-jadt 1 ml tdmény kénsav és 5 ml viz
oldatdhoz adjuk. A kapott oldatot 10 percen
keresztiil 80 °C-on hevitjik, ezt kovetden
ligossd tesszik a pH=10 eléréséig néatrium-
~hidroxid-oldat hozzéaddsédval. A keletkezett
csapadékot szlréssel elkilénitjuk, majd sza-
ritjuk. Igy 0,685 g terméket kapunk, amely-
nek 95%-a metronidazol (nagynyomésu folya-
dékkromatografids eljdréssal, kiilsd standard
alkalmazésaval meghatarozva.)

Az ismert moddon elkiléonitett metronid-
azol hozama az alkalmazott l-acetoxi-metil-2-

2.
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-metil-4-nitro-imidazolra vonatkoztatva 76,1%.
Olvadéspontja 158-160 °C.

A szlrlet az elvégzett analizis szerint
69,6 mg metronidazolt és 11,3 mg 2-metil-4-
(vagy =5)-nitro-imidazolt tartalmaz. A met-
ronidazol Osszhozama az alkalmazott l-acet-
oxi~metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vonat-
koztatva 84,2% és az atalakitott 1-acetoxi-me-

til~2~metil-4~nitro-imidazolra vonatkoztatva
89%.
2. példa

Az 1. példa szerinti eljarassal dolgo-

zunk, azonban 2 g (0,01 mél) l-acetoxi-metil-
-2-metil-4-nitro-imidazolt és 1,3 g (0,01 modl)
etilén-szulfatbol indulunk ki. 4 érén A&t
80 °C~on hevitjuk az elegyet, a keletkezett
csapadékot sziréssel elkulonitjuk és szérit-
juk. igy 2,85 g fehér terméket kapunk.

A szlrletet lUigossd tesszik a pH=10 el-
éréséig, majd nagynyomasu folyadékkroma-
tografias eljaréssal analizdljuk, eszerint
315 mg 2-metil-4-(vagy -5)-nitro-imidazolt
tartalmaz. Az l-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-
~imidazol atalakitésénak mértéke 75%.

Az oldatban 1évd imidazolszarmazékok
keverékének 96%-a 2-metil-4-(vagy =-5)-nitro~
imidazol és 1,5%-a metronidazol (nagynyomasu
folyadékkromatografids eljardssal
meghatarozva, kulsd standard alkalmazéasa-
val).

A fentiekben elbAllitott szilard fehér
anyag 0,67 g-jénak és 5 ml etanolnak az ele-
gyét visszafolyatd alkalmazéséval forraljuk 4
6rén keresztill, amig homogén oldatot nem
kapunk.

Etanollal vald higitds utdn a reakcidele-
gyet analizdljuk, és ez 201 mg metronidazolt
tartalmaz. Elktlonitése az 1. példa szerint
térténik.

A metronidazol hozama az alkalmazott 1~
-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vo-
natkoztatva 59%, és az atalakitott l-acetoxi-
-metil-2-metil-4~-nitro-imidazolra vonatkoztava
81%.

Az oldatban 1lévdé imidazolszérmazékok
keverékének 94,8%-a metronidazol, és 4,1%-a
2-metil-4-(vagy-5)-nitro-imidazol.

3. példa

A 2. példa szerint eldéllitott szilard fe-
hér anyag 0,57 g-jat 0,2 ml tdmény kénsav
és 2 ml viz oldatdhoz adjuk. A kapott oldatot
1 6ra és 30 percen keresztul hevitjik 80 °C-
on, majd ligossé tesszik nétrium-hidroxid-
-oldat hozzéadéséval a pH=10 eléréséig.

A kapott oldatot nagynyomésu folyadék-
kromatografias eljdrassal megelemezzik,
amely szerint 260 mg metronidazolt tartalmaz.
Feldolgozasa az 1. példa szerint.
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A metronidazol hozama az alkalmazott 1-
-acetoxi~metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vo-
natkoztatva 71,6%, és az atalakitott l-acetoxi-
-metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vonatkoztat-
va 95%.

Az oldatban 1lévdé imidazolszdrmazékok
keverékének 92,8%-a metronidazol és 2,5%-a
2-metil-4-(vagy -5)-nitro-imidazol.

4. példa

A 2. példa szerinti eljaréssal dolgozunk,
azonban 0,603 g (0,003 mol) 1-acetoxi-metil-2-
-metil-4-nitro-imidazol, és 0,372 g (0,003 mol)
etilén-szulfat 3 ml kloroformmal készitett ele-
gyébdl indulunk ki, Az elegyet 5 drédn ke-
resztiil forraljuk a kloroform forréspontjén.
A keletkezett csapadékot szliréssel elkulénit-
jak és kloroformmal mossuk. Szarités utan
0,56 g szilard, fehér anyagot kapunk.

A szirletet nagynyomasu folyadékkro-
matogréafids eljadradssal, kulsd standard alkal-
mazédsadval megelemezzik, és eszerint 270 mg
1-acetoxi-metil~2-metil-4~nitro-imidazolt és
7,35 mg 2-metil-4-(vagy =-5)-nitro-imidazolt
tartalmaz.

A szlrletben 1évd imidazolszdrmazékok
keverékének 94,6%-a 1~-acetoxi-metil-2-metil-
-4-nitro-imidazol és 3,4%-a 2-metil-4-(vagy
-5)~nitro-imidazol.

A fentiekben eldallitott fehér szilard
anyag 0,56 g-janak 6 ml etanollal készitett
elegyét 4 Oran keresztiil visszafolyatd hitd
alkalmazdsdval forraljuk. A reakcidelegyet
etanollal higitjuk, majd nagynyoméasu folya-
dékkromatogréfids eljarassal meghatdrozzuk,
eszerint 193 mg metronidazolt és 16,5 mg 2-
-metil-4-(vagy -5)~-nitro-imidazolt tartalmaz.
Feldolgozasa az 1. példa szerint.

A metronidazol hozama az alkalmazott 1-
-acetoxi-metil-2-metil-4~imidazolra vonatkoz-
tatva 38%, és az atalakitott l-acetoxi-metil-2-
-metil-4-nitro-imidazolra vonatkoztatva 76%.

Az l-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imid-
azol Atalakitdsdnak mértéke 49%.

Az oldatban lévd imidazolszédrmazékok
keverékének 89,1%-a metronidazol és 9,6 %-a
2-metil-4~(vagy -5)-nitro—imidazol.

5. példa

A 2. példa szerinti eljardssal dolgozunk,
azonban 0,208 g (0,001 modl) l-acetoxi-metil-2-
-metil-4-nitro-imidazol és 0,156 g {0,0012 mol)
etiléen-szulfdt 2 ml xilollal készitett elegyébél
indulunk ki. Az elegyet 80 °C-on tartjuk 4
érdn keresztil, Ekkor 3 ml etanolt adunk
hozzé, és visszafolyatds kézben forraljuk 3
orén keresztil. Az {gy kapott oldatot megele-
mezziik, eszerint 103 mg metronidazolt és
44 mg 2-metil-4-(vagy-5)-nitro-imidazolt tar-
talmaz.

3-
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Az oldatban 1évé imidazolszarmazékok
keverékének 65,2%-a metronidazol és 33,5%-a
2-nmetil-4-(vagy-5)~nitro-imidazol. Feldolgo-
zésa az 1. példa szerint.

Az  l-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imid-
azol atalakitésénak meértéke 67%.

A metronidazol hozama az alkalmazott 1-
-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro~-imidazolra vo-
natkoztatva 58%-os, és az Atalakitott l-acet-
oxi-metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vonat-
koztatva 87%-os.

6. példa

Az 5. példa szerinti eljirdssal dolgo-
zunk, azonban oldészerként 2 ml metil-izobu-
til-ketont alkalmazunk. Az elegyet 4 oran ke-
resztil 80 °C-os hdémérsékleten tartjuk, ek-
kor egy gumikonzisztencidju csapadék jele-
nik meg. 3 ml etanolt adunk hozza, és visz-
szafolyato hitd alkalmazaséval 4 oOran ke-
resztal forraljuk.

A kapott oldat analizise szerint ez
46,8 mg metronidazolt és 94,9 mg 2-metil-4-
-(vagy -5)-nitro-imidazolt tartalmaz. Feldol-
gozasa az 1. példa szerint.

Az  l-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imid-
azol atalakitdsdnak mértéke 28%-os.

A metronidazol hozama az alkalmazott 1-
~acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vo-
natkoztatva 26%-os, és az atalakitott l-acet-
oxi-metil-2-metil-4~-nitro-imidazolra vonat-
koztatva 93,5%-os.

7. példa

Az 5. példa szerinti eljarédssal dolgo-
zunk, azonban oldészerként 2 m) acetonitrilt
alkalmazunk. Az elegyet 4 oran keresztil
80 °C~on hevitjuk. Fehér csapadék keletke-
zik. 3 ml etanolt adunk hozza és visszafolya-
té hitd alkalmazasédval forraljuk 4 orén ke-
resztul.

Az oldatot analizdlva 57,8 g metronid-
azolt, 30,2 mg l-acetoxi-metil-2~metil-4-nitro-
~imidazolt és 58,3 mg 2-metil-4-(vagy -5)-
-nitro-imidazolt tartalmaz. Feldolgozédsa az 1.
példa szerint térténik.

Az  l-acetoxi-metil-2-metil~4-nitro-imid-
azol atalakitdsénak mértéke 41%.

A metronidazol hozama az alkalmazott 1-
-acetoxi-metil~-2-metil-4-nitro-imidazolra vo-
natkoztatva 32,5%, és az atalakitott l-acetoxi-
-metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vonatkoztat-
va T9%.

8. példa

Magneses keverdvel ellitott lombikba
0,573 g (0,00288 mdl) l-acetoxi-metil-2-metil-
-4-nitro-imidazolt és 0,4 g (0,00322 mdl) eti-
len-szulfatot vezetunk. A reakcidelegyet egy
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orén keresztil 90 °C-on hevitjuk. Ekkor
5 ml etanolt adunk hozzé, és visszafolyatd
hiitd alkalmazasaval forraljuk 4 oran keresz-
tal. A kapott oldatot etanollal higitjuk és
elemezzlk, eszerint 393 mg metronidazolt és
23,7 mg 2-metil-4~(vagy -5)-nitro-imidazolt
tartalmaz.

Az oldatban 1évdé imidazolszéarmazékok
keverékének 6,9%-a 2-metil-4-(vagy -5)-nit-
ro-imidazol és 91%-a metronidazol. Feldolgo-
zdsa az 1. példa szerint torténik.

Az  l-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imid-
azol atalakitdsanak mértéke 93,5%.

A metronidazaol hozama az alkalmazott 1-
~acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imidazoira vo-
natkoztatva 80%-os és az Atalakitott 1-acet-

oxi-metil-2-metil~-4-nitro-imidazolra vonat-
koztatva 85,3%-os.
9. példa

MAgneses keverdvel ellatott lombikba

12 g (0,06 mol) 1-acetoxi-metil-2-metil-4-nit-
ro-imidazol és 10 g (0,072 mol) 1,2-propilén-
-szulfat 40 ml xilollal készitett elegyét ve-
zetjik.

A reakcidelegyet 110 °C-on hevitjuk 5
6rén keresztil. A hevités megkezdése utan
gumikonzisztenciaju csapadék valik lathatova.
20 ml vizet és 1,5 ml (0,028 mdl) tdémény kén-
sav-oldatot adunk hozza, és 4 oréan keresztul
visszafolyatd alkalmazéséval forraljuk.

Az elegyet 20 °C-ra lehltjik. A xilolos
fazist elkiildnitjuk és 90 ml vizzel extrahal-
juk. A vizes fazisokat egyesitjuk és nagy-

nyoméasu folyadékkromatografias eljirassal
elemezzik, eszerint 4,32 g szeknidazolt,
0,33 g 1-(1-hidroxi-propil)-2-metil-5-nitro-

-imidazolt és 3,1 g 2-metil-4-(vagy -5)-nitro-
-imidazolt tartalmaz. Az elegyet az 1. példa
szerint dolgozzuk fel.

Az  l-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imid-
azol atalakitdsénak mértéke 59%.

A szeknidazol hozama az alkalmazott 1-
~acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-imidazolra  vo-
natkoztatva 39%, és az Atalakitott l-acetoxi-
~metil-2-metil-4-nitro-imidazolra vonatkoztat-
va 64%. Olvadéaspontja 76 °C.’

10. példa
Magneses keverdvel ellatott lombikba
4,65 g (0,026 mol) 1-acetoxi-metil-4-nitro-

-imidazol, 4,16 g (0,0325 mdl) etilén-szulfét
30 ml xilollal készitett elegyét vezetjuk be. A
reakcioelegyet 6 6ridn keresztil 8 °C-on he-
vitjuk. Ekkor 30 ml vizet és 2 ml tomény
kénsav-oldatot adunk hozzé. A kétfazisos re-
akcidelegyet visszafolyatd hitd alkalmazésa-
val forraljuk 4 ordn keresztil.

A vizes fazist nagynyomasu folyadék-
kromatogréfias eljéréassal, kulsd standard
alkalmazéasaval elemezzuk, eszerint:

5
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az l-acetoxi-metil-4-nitro-imidazol atalakita-
sdnak meértéke 86%,

az 1. példa szerint elkulonitett 1-(2-hidroxi-
-etil)-5-nitro~imidazol hozama az atalakitott
1-acetoxi-metil-4-nitro-imidazolra vonatkoz-
tatva 73,7%. Olvadaspontja 100 °C.

11, példa

Keverdvel ellatott lombikba 2 g
(0,01 mdl) 1-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-
-imidazolt, 1,8 g (0,013 mo¢l) propilén-szulfa-
tot és 10 g xilolt vezetink. Az elegyet 6
érén kereszttil 100 °C-on hevitjuk. Ekkor
10 ml vizet és 1 ml tomény kénsav-oldatot
adunk hozzd. A reakcidelegyet 3 o6rédn ke-
resztill visszafolyatd hitd alkalmazasaval
forraljuk.

A vizes fazist nagynyomésu folyadék-
kromatografias eljirassal, kilsé standard al-
kalmazéséaval elemezzik, amely szerint:
az l-acetoxi-metil-2-metil~4~nitro-imidazol at-
alakitdsanak meértéke 43%,
az 1. példa szerint elkiilénitett 1-(3-hidroxi-
-propil)-2-metil-5-nitro-imidazol hozama az
atalakitott 1-acetoxi-metil-2-metil-4-nitro-
-imidazolra vonatkoztatva 95%. Olvadéspontja
58 °C,

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljaras az (I) &ltalanos képleth 1-
~hidroxi-alkil-5-nitro-imidazol-szérmazékok
eléallitdsAra - a képletben
R jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szén-
atomos alkilcsoport, és
n értéke 2 vagy 3, és az alkilénlanc egyik
szénatomja egy metilcsoporttal lehet he-
lyettesitve -

azzal jellemezve, hogy egy (II) éltaldnos

képlet alkilén-szulféatot - a képletben

n értéke 2 vagy 3, és az alkilénlanc egyik
szénatomja egy metilcsoporttal lehet he-
lyettesitve -

egy (III) 4&ltaldnos képletll nitroimidazol-

-szarmazékkal - a képletben

R jelentése a fentiekben megadott, és

X jelentése hidroxi-metil-csoport, alkoxi-

-metil-csoport, amelynek az alkilrésze 1-

-4 szénatomos, acil-oxi-metil-csoport,

amelynek az acilrésze 1-4 szénatomos,

allil- vagy benzilcsoport -
reagaltatunk 60 és 120 °C kozotti hoémérsék-
leten, adott esetben metil-acetat, etil-acetét,
glikol-diacetat, metil-terc~butil-éter, metil-
-izobutil-keton, kloroform, diklér-metdn, ben-
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zal, toluol, xilol, klér-benzol vagy acetonitril
olddszerben, a kapott terméket hidrolizisnek
vagy alkoholizisnek vetjik ala, és a kapott
1-hidroxi-alkil-5-nitro-imidazol-szérmazékot
elkulonitjak.

(Elsobbsége: 1989, 01. 13.)

2. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal
Jellemezve, hogy a kondenzalasi termék hid-
rolizisét erds sav, eldénydsen kénsav vagy
hidrogén-klorid jelenlétében végezzik.
(Els6bbsége: 1989. 01. 13.)

3. Az 1. igénypont szerinti eljiras, azzal
Jellemezve, hogy az alkoholizist egy alkohol,
elonydsen metanol vagy etanol jelenlétében
hevitéssel végezzuk.

(Elsbbbsége: 1989. 01. 13.})

4, Az 1, igénypont szerinti eljérés
1-(2~-hidroxi-etil)-2-metil-5-nitro-imidazol,
1-(2-hidroxi-propil)-2-metil~-5~nitro-imidazol,
1-(2-hidroxi-etil)-5-nitro-imidazol vagy
1~(3-hidroxi-propil)-2-metil-5-nitro-imidazol
eldallitdsdra, azzal jellemezve, hogy megfele-
loen helyettesitett kiindulasi vegyuleteket
reagaltatunk.

(Elsébbsége: 1989. 01. 13.)

5. Eljéras az (I) altalanos képletd 1-
~hidroxi-alkil-56-nitro-imidazol-szérmazékok
eldallitasara - a képletben
R metilcsoport, és
n értéket 2 vagy 3, és az alkilénlanc

egyik szénatomja egy metilcsoporttal le-

het helyettesitve -
azzal jellemezve, hogy egy (II} A&ltaldnos
képletll alkilén-szulfdtot - a képletben n a
fenti - egy (III) Altaldnos képletl nitro-
imidazol-szérmazékkal - a képletben
R a fenti és
X jelentése hidroxi-metil-csoport, alkoxi-

-metil-csoport, amelynek az alkilrésze 1-

~4 szénatomos, vagy aciloxi~metil~cso-

port, amelynek az acilrésze 1-4 szénato-
mos -
reagaltatunk 60 és 120 °C koézotti homérsék-
leten, adott esetben metil-acetat, glikol-di-
acetdt, metil-terc-butil-éter, metil~izobutil-
~keton, kloroform, diklor-metédn, benzol, tolu-
ol, xilol, klér-benzol- vagy acetonitril oldé-
szerben, a kapott terméket hidrolizisnek
vagy alkoholizisnek vetjuk ala, és a kapott
1~hidroxi-alkil-5-nitro-imidazol-szarmazékot
elktaldnitjak.
(Els6bbsége: 1988. 01. 15.)
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