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ELOALLITASARA
(57) KIVONAT
A taldlmény térgya eljérds a gyégyszerintermedie- (O )P
rekként alkalmazhaté (XXXVIII) altaldnos képletd S
vegyiletek el84llitasdra, ahol N/ \N
R7 jelentése 1-4 szénatomos alkoxicsoport,
p jelentése 1. \
Az eljaras sordn egy (X) 4ltaldnos képletd 3,4-
di(1-4 szénatomos alkoxi)-1,2,5-tiadiazolt — ahol R7 7 7
a fenti — oxidalnak. R R
A leirds terjedelme: 4 oldal, 1 dbra (XXXVI” )
7 7
R R
N>/ \
N
\5/
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A taldlmény tirgya eljirds kdzbensS termékként
alkalmazott 4j (XXXVIII) 4ltalanos képletd 1,2,5-tia-
diazol-1-oxid-szdrmazékok elS4llitdsara.

E vegyiiletek hisztamin H3-antagonista hatasi, (I)
altalanos képletd 1,2,5-tiadioazol-szdrmazékok el-
6nyos el6allitdsara alkalmazhatok. (lasd a 2170/80
alalpszdmi torzsbejelentésiinket, T/29366 szdmon
kozzétéve.)

A (XXXVII) alatldnos képletben

R7 1-4 szénatomos alkoxicsoport, p értéke 1.

A taldlmény szerint Ggy jarunk el, hogy egy (X)
éltalanos képletd 3,4-di(1-4 szénatomos alkoxi)-1,2,5-
tiadiazolt — ahol

R7 a fenti -

oxid4lunk.

A (XXXVII) 4altaldnos képletl vegyiiletek el64l-
litdsandl alkalmazott (X) &ltaldnos képletdi vegyiile-
teket vgy éllithatjuk el6, hogy a (IX) 4ltalanos képletd,
megfelelden szubsztitudlt oxal-diimidat-észtert SCl
vagy S2Cl-vel reagéltatjuk nem-reakcidképes oldé-
szerrel, példdul dimetil- formamiddal készilt reak-
ciéelegyben, amikor megkapjuk a 3,4- diszubsztitu-
alt-1,2,5-tiadiazolt [a (X) altaldnos képletd vegyiilet],
amit azutdn a megfelel§ képletd 1-oxidd4 oxidélunk.

A (IX) éltaldnos képletd oxal-diimidat-észterek,
ahol az 4ltalnos képletben R7 jelentése 1—4 szén-
atomos alkoxicsoport, ismert vegyiiletek, elallitdsukat
az aldbbi kdzleményben irjdk le: Chem. Ber., 107,
3121, 1974.

Azoknak a (X) 4ltalanos képleti vegyiileteknek a
leirds4t, ahol az 4ltaldnos képletben R7 metoxi- vagy
etoxicsoport, az aldbbi kozleményben taldljuk meg:
J. Org. Chem., 40, 2749, 1975.

Az irodalom szerint az 1,2,5-tiadiazol-mag oxid4-
ciéra érzékeny, a tiadiazol oxid4ci6jat persavakkal
4ltaldban gydrihasadas koveti, és szulfation-képz8dés;
a perecetsavas oxidiciéval végrehajtott 1,2,5-tiadia-
zol-1,1-dioxid-el64llitdsok gydnihasadast eredményez-
nek.

Ugy taldltuk, hogy a (XXXVIII) 4ltalanos képletd
3,4-di(1-4 szénatomos alkoxi)-1,2,5-tiadiazol-1-oxi-
dokat j6 kitermeléssel konnyen elSéllithatjuk a meg-
felel6 3,4-di(1-4 szénatomos alkoxi)- 1,2,5-tiadiazo-
lok [(X) altalanos képletd vegyiiletek] persavval, pél-
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ddul m-klér-perbenzoesavval kivitelezett oxidaciéja-
val, nem reakcidképes oldészerben, példdul kloro-
formban.

A taldlményt a tovabbiakban - a taldlmény oltalmi
korének szkitése nélkiil — az aldbbi példaval szem-
1éltetjiik.

Példa

A 3,4-dimetoxi-1,2,5-tiadiazol-1-oxid el6allitisa

100 ml kloroformban 35,2 g (24,1 mM), a J. Org.
Chem., 40, 2749, 1975. kdzleményben megadottak
szerint el6allitott 3,4-dimetoxi- 1,2,5-tiadiazolt oldunk,
az oldatot 3 perc alatt 50,7 g (25,0 mM, 85 szzalék)
900 ml, 20 °C hémérsékletd kloroformban oldott
m-kl6r-perbenzoesavhoz adjuk keverés kozben, mi-
kozben a reakcidedényt hitSfiird6ben tartjuk, hogy
a h8mérséklet ne emelkedjen 32 °C folé az exoterm
reakcié kovetkeztében. 3 Oran at szobahSmérsékleten
keverjiik a reakcidelegyet, a folos persav reagaltata-
sra tovéabbi 2,0 g 3,4-dimetioxi-1,2,5-tiadiazolt ada-
golunk, majd 1 6rin 4t folytatjuk a keverést.

2x300 ml 1 szizalékos nétrium-hidrogén-karbo-
nét-oldattal extrahiljuk a szerves oldészeres oldatot,
250 ml vizzel mossuk, vizmentesitjiik és csokkentett
nyomdson desztilliljuk, amiutin 74,0 g terméket ka-
punk. Ezt izopropanolb6l 4tkristilyositva 40,0 g 3,4-
dimetoxi-1,2,5-tiadiazol-1-oxidot kapunk. A terméket
izopropil-alkoholbdl ismét kikristilyositjuk, amiutén
135-137 °C héméréskleten olvadS analitikai mintat
kapunk.

Elemanalizis a C4HeN203S képlet alapjén:

szamitott: C: 29,63, H: 3,72, N: 17,27, S: 19,77
%os

taldlt: C: 29,53, H: 3,75, N: 17,26, S: 19,83 %.

SZABADALMI IGENYPONT

1. Eljards a (XXXVIII) 4ltalinos képletd vegyiiletek

elGallitdsédra, ahol

R7 jelentése 1-4 szénatomos alkoxicsoport,

p jelentése 1,

azzal jellemezve, hogy egy (X) éltalinos képletd
3,4-di(1-4 szénatomos alkoxi)-1,2,5-tiadiazolt ~ ahol
R7 a fenti —oxidalunk.
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