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A walilmény térgya ij eljirds az antibakterilis ha- 0
tdsd (T) Altalinos képletd vegyiiletek és gyogydszati- Fos f‘j/coon
lag hat savaddici6s s6ik ciGéllitdsira — a #]
képletben R Jeleméfe pipm?ﬂﬂ — vagy 4-metil-pi- F énl cRIRpd

perazinil-csoport,R", R” és R™ azonos vagy kiikinbd-

26, igy hidrogén vagy halogénatom — oly médon, O

hogy valamely (II) Altal4nos képletd vegytiletet — a
képletben R jelentése halogénatom vagy szén-
atomsz4m alkanoil-oxi-csoport ésR!, R%, R’ jelen-
tése a fent megadott — egy (III) dltaldnos képletd pi-
perazin- kkal vagy séjdval reagéltatnak — a
képletben R” jelentése hidrogénatom, vagy metil-
. csoport- €8 a kapott (JV) talgnos letd vegyiiletet
— a képletben R, thlkéf R’ és &elemése a fent
megadott —, izol4l4s utdn, vagy izoldlds nélkal hid-

roliz4ljdk, és a kapott (T) dltaldnos képletd vegyiiletet .S.OH

kivént esetben gydgydszatilag alkalmazhaté s6jdvé

alakitjdk, vagy s6jibol felszabaditjsk. (Im)
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A taldlmény (T) dltaldnos képletd 1-(adott esetben
halogénatommal helyettesitett) etil-7-helyettesitett-
4-ox0-1,4-dihidro-kinolin-3-karbonsavak és gy6gy4-
szatilag alkalmazhat6 savaddici6s s6ik ij el64llitas4-
ra vonatkozik, Ismeretes, hogy az (I) 4ltaldnos képle-
td 7-helyettesitett-kinolin-karbonsavak, (mely kép-
letben R* jelen}ése ;piperazinil- vagy 4-metil-pipera-
zinil-csoport R', R® és R” jelentése azonos vagy kil-
1énbtz6, hidrogén vagy halogénatom) kiemelkedd
antibakterislis aktivitissal rendelkeznek (J. Med.
Chem. 1986, 29, 445, Drugs Fut. 1984. 9, 246, 23rd
Intersci. Conf. Antimicrob, Agents Chemother. 1983,
Abstr. 658, 7th Int. Symp. Fut. Trends Chemother.
1986,86).

Az (T) 4ltalanos képletd vegyiiletek 6,7,8-trifluor-
4-0x0-1,4-dihidro-kinolin-3-karbonsav €s ciklusos
aminok reakci6jdval 4llithaték el6 (887.574. szdmi
belga, 2.057.444, szdmii brit, 537.813. sz4mi auszt-
rél, 106.4489. sz4mii eurdpai szabadalmi lefrdsok).

els6 1épésben a 6,7 8-trifluor-4-oxo-1,4-dihidro-
kinolin-3-karbonsav-etilészterb6l az 1 helyzetben

megfeleléen szubsztitualt szarmazékot dllitjak el6,

majd az észtercsoportot hidroliziljdk, és akapott kéz-
bensé terméket a megfeleld aminnal reagéltatjék.
(P&ld4nl az 1-(2-fluor-etil)-6,8-difluor-1,4-dihidro-7-
(4-metil-1-piperazinil)-kinolin-3-karbonsav-sdsavas
s6 el64llitdsa esetén az els6 két 16pés hozama; 39,3%;
reakciGideje: 12,5 6ra; az utolsé 1épés hozama:
66,5%, reakci6ideje 6 6ra.

Taldlmanyunk szerint az (I) dltaldnos képletd 1-
(adott esetben halogénatommal helyettesitett)-etil7-
helyettesitett-1,4 'higmkinolin-}karbonsavak
(mely képletbenR',R% R’ ésR* jelentése a fent meg-
adott) egyszerd tton, jé hozammal igen rovid reak-
¢i6id6 alkalmazisival 4llithat6k el6 a (IT) dltaldnos
képletdl borét szdrmazékok (mely képletben R jelen-
tése halogénatoml, vagy 2-6 §zénatomsz.imﬁ alkano-
il-oxi-csoport, R, R”, és R” jelentése a fent meg-
adott) és a (IIT) altalanos kép;ctﬁ ciklusos aminok
vagy séik (mely képletben R’ jelentése hidrogén-
atom, vagy metil-csoport) reagéltatisa sordn képz6-
dé 1Iv éllaléno% kéyletﬂ 4bora’n szérmazékok (mely
képletbenR',R*,R” ésR" jelentése a fent megadott)
hidrolizisével. Az eljris el6nyds foganatositisi m6d-
ja szerint a (IV) 4ltaldnos kép;etﬁ ratszérmazéko-
kat (mely képletben R?, R%, R° ésR” jelentése a fen-
tiekben megadott) izol4l4s nélkiil alakitjuk az (I) 4l-
taldnos képletd kinolin-3-karbonsavakks. A (IV) 4l-
tal4nos képletdkzbenss szirmazékok dj vegyiiletek.

A (ID) 4ltaldnos képletii bordt szdrmazékokat adott
esetben inert szerves oldGszer és savkdt6 jelenlétében
reagéltatjuk a (IIT) 4ltaldnos képletd ciklusos aminok-
kal

Inert szerves olddszerként el6nydsen alkalmazha-
tunk savamidokat, péld4ul dimetilformamidot, dime-
tilacetamidot, ketonokat, péld4ul acetont, metil-etil-
ketont, étereket, példsul dioxint, tetrahidrofurént,
dietil-étert, észtereket, igy etil-acetitot, metil-acetd-
_ tot, etil-propionétot, szulfoxidokat, fgy dimetil-szul-
foxidot, alkoholokat, példdul metanolt, etanolt, 1-de-
kanolt, butanolt, halogénezett szerves olddszercket
péld4ul kloroformot, dikléretdnt.

Savmegkot@szerként szerves és szervetlen baziso-
kat alkalmazhatunk. Szerves bizisként trialkilamino-
kat, péld4ul trietilamint, tributilamint, ciklusos ami-
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nokat, fgy piridint, 1,5-diazabiciklo[5.4,0undec 5-
ént, 1,5-diazabicikio[4,3,0lnon-5-¢ént, 14-diazabi-
ciklo[2,2,2]okt4nt, mig szervetlen bazisként alk4lifé-
mek és alkilifsidfémek hidroxidjait és karbondtjait
alkalmazhatjuk. fgy alkalmazhamnk savmegkotG-
ként kalium-karbunitot, kélium-hdrogén-karbona-
tot, natrium-hidroxidot, kdlcium-hidroxidot. Kivant
esetben savmegktoként alkalmazhatjuk a (IIT) 4lta-
14nos képletd aminok feleslegét.

A (1) 4ltalinos képletd bor-szdrmazékokat €s a
(II) 4ltalsnos képletd aminokat, az alkalmazott old6-
szert8l is filggSen, 10-200 °C kdzttti hémérsékleten
reagltatjuk 0,110 6rés reakci6idé melleit. Az alkal-
mazott reakci6ids fiigg a vélasziott reakciéhdmér-
séklett6l. A reakci6homérséklet emelése rovidebb re-
akci6ids alkalmazdsit teszi lehet6vé. Kivant esetben
a fentiekt6l eltér6 korilményeket is alkalmazhatunk.

A élrglﬂno‘s‘ képletd borétokat (mely képlet-
benR’,R* R”ésR" jelentése a fentickben megadott),
kivant esetben izoll4s utdn, savas vagy bazikusks-
rillmények kozott hidrolizdlhatjuk az (T) 4ltaldnos
képletd kin lin-3-karbon§av szdrmazékokkd (mely
képletbenR ", R%,R*ésR jelentése a fent megadots).
A (IV) 4ltalsnos képletd

vegyiilet, az old6szertSl filggéen, példiut hdtés ha-
t4sédra kivélik a reakcidelegybdl, melybél igy adoit
esetben sz(réssel vagy centrifugélissal vagy adott
esetben bepérldssal kinyerhetd.

A bézikus korillmények kizott végzett hidrolizis-
nél el6nydsen alkalmazhaték az alklifémek hidro-
xidjai vagy karbonat-s6i, tovabbd az alkalifsldfémek
hidroxidjainak vizes oldata. Eljirasunk kiilondsen el-
6ny0s kivitelezési médja esetén a (IV) 4ltalinos kép-
letd vegyiiletek hidrolizisét natrium-hidroxi, kélium-
hidroxid, nitrium-karbon4t, kilium-hidrogén-karbc-
nét, kalium-karbonit, kalcium-hidroxid vizes oldatd-
val, melegitéssel hajtjuk végre. Kivént esetben a hid-
rolizist szerves bdzisok, példul trietilamin alkalma-
z4s4val is elvégezhetjiik.

A savas koriilmények kdzout végzett hidrolizisnél
el6nydsen alkalmazhatjuk 4svényi savak vizes olda-
tit. Eljardsunk kiilsndsen el6nyds megvalGsitisi
médja szerint a (TV) dltal4nos képletd bordtok hidro-
lfzisét hidrogén-klorid, hidrogén-bromid, kénsav
vagy foszforsav vizes oldatéval tortén6 melegitéssel
hajtjuk végre. Kivént esetben a hidrolizist szerves sa-
vak, példéul ecetsav, propionsav alkalmazisdval isel-
végezhetjiik.

Kivént esetben a (IV) 4ltalinos képletd vegyiile-
tek vizes kdzegben végzett hidrolizisét vizzel elegye-
d6 szerves olddszer jelenléiében haijtjuk végre. Szer-
ves olddszerként alkoholokat, példdul metanolt, eta-
nolt, ketonokat, példiul acetont, étereket, példdul dio-
x4nt, savamidokat, példsul formamidot, dimetil-for-
mamidot, szulfoxidokat, példiul dimetil-szulfoxidot,
tovabb4 példiul piridint alkalmazhatunk.

A képz6dostt (T) altalanos képletd kinolin-3-kar-
bonsavakat péld4ul a vizes oldat pH ért€kénck meg-
felelS értékre torténd bedllitdsival, majd a kivalt kris-
talyok példdul centrifugdlissal vagy sz(iréssel wrté-
né elvilasztisaval, vagy a vizes reakcidelegy liofili-
z4l4séval izoldlhatjuk.

Kivént esetben az (T) dltal4nos Fép&ﬂﬁ}dnolisx»}
karbonsavakat (mely képletben R', R", R” és R" je-
lentése a fent megadott) 6nmagéban ismert m6don
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gybgydszatilag alkalmazhaté savaddiciés sGivd ala-
kithatjuk. Elénytsen képezhetiink savaddicics sokat,
példéul hidrogén-halogenidekkel, szulfonsavakkal,
kénsavval, szerves savakkal, fgy el4llithatunk klori-
dokat, bromidokat, 4-metilfenil-szulfon4tokat, me-
tanszulfonitokat, maledtokat, fumardtokat, benzos-
tokat,

Klvint esetben ismert médon el64llithatjuk az (T)
altalanos képletdf vegyiiletek vagy gy6gy4szatilag al-
kalmazhat6 savaddiciés séik hidrétjait is.

A kiindulési (IT) 4ltaldnos l(épl,ftﬁ kinglin szirma-
zékok (mely képletben R, R', R, és R° jelentése a
fent megadott) példdul 1-etil-6,7 8-trifluor-4-oxo-
1,4-dihidro-kinolin-3-karbonsav (2.057.440. szdmid
brit szabadalmi leirds) és kiilonbdz6 bér-szirmazé-
kok, fgy példiul az (V) dltal4nos képletd bér-szdrma-
z€kok (mely képletben R jelentése 2-6 szénatomsz4-
mi alkanoil-oxi-csoport vagy fluorobbrsav vizes
vagy szerves kzegben végzett reagsltatssdval Allft-
haték el6.

Eljardsunk tovibbi részleteit a példdkban ismertet-
jik anélkiil, hogy taldlmanyunkat a példdkra korl4-
toznénk,

Példik

1. Példa

1,59 g ( l-etil-6,7,? ifluor-1,4-dihidro-4-oxo-ki-
nolin-3-karboxi » )-difluoro-bor-vegyiiletet
1,29 g piperazinnal reagéltatunk 8 ml dimetil-szulfo-
xidban 100 *C-on, 3 éréig.

Ezutin 12,6 ml 6 vegyes %-o0s nétrium-hidroxid
vizes oldatot adunk a reakciGelegyhez, s tjra felme-
legftve forrdsig 2 6rén 4t hidrolizdljuk még melegen
megsz(rjilk, 96%-0s ecetsavval a reakciéelegy pH-
jét 7-re 4llitjuk, majd 15 ml vizzel higftjuk, Az {gy ka-
pott kristdlyos massz4t egy éjszakén 4t hiitjiik. A ki-
valt kristilyokat kisz(irjiik, vizzel mossuk és szérft-
juk

1,61 g 1-til-6,8-difluor-1,4-dihidro-4-oxo-7-pi-
perazino-kinolin-3-karbonsavat kapunk, amely olva-
déspontja 234-236 °C.

Analizis a C16H17F2N303 képlet alapjén:
szdmitott ~ C: 56,9, H: 5,07,N: 12,45%,
talalt: C: 56,75, H: 5,02, N: 12,48%.

2. Példa

199¢g (l-etil-6,7.§- ifluor-1,4-dihidro-4-oxo-ki-
nolin-3-karboxil4to-Q°, ~diacetato-bér-vegyitletet
1,29 g piperazinnal reagéltatunk 8 ml dimetil-szulfo-
xidban 110 *C-on 2 6rén 4t. Ezutdn 20 ml 3 vegyes
%-0s nitrium-hidroxid vizes oldatot adunk hozz4, és
1 6rén 4t reflux4ltatjuk. Areakcielegyet megsz(rjitk
és 90%-os ecctsavval a pH-t 7-es értékre 4llitjuk. A
kivélt kristdlyokat 10 ml vizzel val6 higitds és hdtés
utdn kiszrjiik, szdritjuk. 1,59 g okkersdrga 1-etil-6,8-
difluor-1,4-dihidro-4-0xo-7-piperazino-kinolin-3-kar
bonsavat kapunk, amelynek olvaddspontja 234 °C.

Analfzis a C16H17F2N303 képlet alapj4n:
szdmitott:  C: 56,90, H: 5,07, N: 12,45%,
talalt: C: 57,03, H: 5,11,N: 12,51%.

3.Példa
1,06 g (l-eu'l-6,7,§- ifluor-1,4-dihidro-4-oxo-ki-
nolin-3-karboxi » )-dipropionito-bér-vegyille
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tet 0,64 g piperazinnal reagéltatunk a 2. példsban
megadott médon 4 ml dimetil-szulfoxidban.

Ezut4n 6,3 ml 6 vegyes %-os ndtrium-hidroxid vi-
zes oldatot adunk hozz4, €s egy 6rén 4t refluxAltatjuk.
Szdrés utin 96%-os ecetsavval a pH-t 7-re 4llitjuk, 10
ml vizet adunk hozz4, és egy &jszaksn 4t hdtjiik. Aki-
vélt kristdlyokat kiszdrjiik, és vizzel mossuk, majd
szérftjuk. 0,74 g 1-etil-6,8-difluor-1,4-dihidro-4-oxo-
7-piperazino-kinolin-3-karbonsavat kapunk, amely
232-236 °C-on olvad. ' :

Analizis a C16H17F2N303 képlet alapjn:
szimitott:  C: 56,90, H: 5,07, N: 12,45%,
talalt: C: 56,85, H: 5,00, N: 12,39%.

4. Példa

1,06 g (1-etil-6,7,8-frifluor-1,4-dihidro-4-oxo-ki-
nolin-3-km‘boxildu)-(}§ » )difluoro-bér-vegyiiletet
1,5 g 1-metil-piperazinnal reag4ltatunk 8 ml dimetil-
szulfoxidban az 1. példdban megadott médon. A fel-
dolgozés utén 1,54 g 1-etil-6,8-difluor-1,4-dihidro4-
ox0-7-(1-metil-piperazino)-kinolin-3-karbonsavat
kapunk, amelynek olvadsspontja 237240 *C.

Analizis a C17H19F2N303 képlet alapj4n:

szémitott  C: 58,10, H: 5,45, N: 11,91%,
talalt: C: 58,00, H: 546, N: 11,95%.
5.Példa
19 ¢ (l-eﬁl-6,7§- ifluor-1,4-dihidro-4-oxo-ki-
nolin-3-karboxi , )i bér-vegyiileet
1,5 g 1-metil-piperazinnal reag4ltatunk a 2. példdban
megadott médon.

1,50 g 1-etil-6,8-difluor-1,4-dihidro-4-ox0-7-(1-
metil-piperazino)-kinolin-3-karbonsavat  kapunk,
amelynek olvadispontja 238-240 *C.

Analizis a C17H19F2N303 képlet alapj4n:
szémftott  C: 58,10, H: 545, N: 11,91%,
taldit: C: 58,19, H: 5,53, N: 11,87%.

6. Példa

1,06 g (1-etil-6,7 8-trifluor-1,4-dihidro4-oxo-ki-
nolin-3-karboxﬂ£m—§' , )dipropiondto-bér-vegyiile
tet reagéltatunk 0,75 g 1-metil-piperazinnal a 3. pél-
déban megadott médon.

0,79 g 1-etil-6,8-difluor-1,4-dihidro-4-0xo-7-(1-
metil-piperazino)-kinolin-3-karbonsavat  kapunk,
amelynek olvaddspontja 239-240 °C.

Analizis a C17H19F2N303 képlet alapjén:

szémftott:  C: 58,10, H: 5,45, N: 11,91%,
taldlt C: 57,95, H: 5,37, N: 11,90%.
7. Példa

337g (l-ﬂ-ﬂum—elil/-6,7P8- ifluor-1,4-dihidro-
4-oxo-kinolin-3-karboxi R ifluoro-bér-ve-
gyilletet 3,0 g 1-metil-piperazinnal reagiltatunk 20
ml dimetil-szulfoxidban 80-90 °C-on, 2 éréig. Ezutén
50 m! 3 vegyes %-os nitrium-hidroxid vizes oldatot
adunk areakcidelegyhez, és forrésig melegftve 2 6rén
4t hidroliz4ljuk. Melegen szfirjikk és 96%-0s ecetsav-
val a pH-t 7-re dllitjuk. 20 ml vizet adunk hozz4 és az
igy kapott kristilyos szuszpenzi6t 5 6rdn 4t 5 *C-on
hdtjiik. A kristilyt kiszdirjiik, vizzel mossuk, szritjuk.
2,88 g (78%) 1-(2-fluor-etil)-6,8-difluor-1,4-dihidro-
7-(4-metil-1-piperazinil)-kinolin-3-karbonsavat ka-
punk, amelyb6l s6savas s6t képziink. A s6savas s6 ol-
vaddspontja 268-270 °C,
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Analizis a C17H19F3N303HCI képlet alapjén:
szimitott: C: 50,32, H: 4,72,N: 10,36%,
talalt: C: 50,33, H: 4,68, N: 10,45%.

8. Példa .

4,17 g (1-2-fluor-etil/-6,7 8-trifluor-1,4-dihidro-
4-oxo-kinolin-3-karboxildto-Q°, iacetato-bor-ve
gyliletet reagdltatunk 3,0 g 1-metil-piperazinnal, 20
ml dimetil-szulfoxidban a 7. példiban megadott mé-
don,

3,0 g 1-(2-fluor-etil)-6,8-difluor-1,4-dihidro-7-(4-
metil-1-piperazinil)-kinolin-3-karbonsavat kapunk.

Analizis a C17H19F3N303 képlet alapjin:
szamitott: C: 55,28, H: 491, N: 11,33%,
taldle: C: 55,34, H: 4,88, N: 11,44%.

9. Péida

445 g (l-fz-ﬂnor-etil/-6,7;§-u-iﬂuor-l,4-dihidro-
4-oxo-kinolin-3-karboxil , )dipropiondto-bdr-
vegyiiletet reagéltatunk 2,6 g vizmentes piperazinnal

20 ml dimetil-szulfoxidban a 7. példdban megadott -

médon. A feldolgozis utdn 2,48 g (74%) 1-(2-fluor-
etil)-6,98-difluor-1,4-dihidro-7-piperazinil-kinolin-3-
karbonsavat kapunk, amelynek olvadéspontja 229-
230 °C.

Analizis a C16H16F3N303 képlet alapjén:
szdmitott:  V:54,09, H: 4,53,N: 11,83%,
talslt: C: 54,14, H: 4 48, N: 11,84%.

10. Példa

4,53 g (1/2.2.2-trifluor-etil-6,7 8-trifluor-1,4-di-
hidro-4-oxo-3-kinolin-3-karboxi , )-diacets-
to-bor-vegyiiletet reagiltatunk 3,0 g 1-metil-pipera-
zinnal 20 ml dimetil-szulfoxidban a 7. péld4ban meg-
adott mddon. 2,88 g (71,1%) 0-(2.2.2-trifluor-etil)-
6,8-difluor-1,4-dihidro-7-(4-metil-1-piperazinil)-ki -
nolin-3-karbonsavat kapunk. Op.: 199-102 °C.

Analizis a C17H16FsN303 képlet alapjan:
szimitott: C: 50,38, H: 3,98, N: 10,37%,
taldlt: C: 50,44, H: 3,88, N: 10,44%.

Akiindul4si anyagok elG4llitdsa

11. Példa

3,17 g etil-{1-(2-fluor-etil)-6,7,8-trifluor-1,4-di-
hidro-4-oxo-3-kinolin-karboxildt]-ot 15 ml 50 ve-
gyes %-os hidrogénfluorbérsav vizes oldatshoz 2
6ran 4t 80-90 °C kozitt kevertetjiik. Az éles oldatb6l
fél 6ra milva megindul a kristélylev4las, a reakcii-
dd elteltével stird szuszpenziGt kapunk. A kristalyt ki-
szfirjiik, és vizzel, metanollal mossuk. Szdritds utin
327 g (97%) (1-/2-fluor-etil-6,7 8-trifluor-1,4-dihid-
ro-4-oxo-kinolin-3-karb0xilém-6§ s )-difluoro-bér-
vegyiiletet kapunk, amelynek bomldspontja 280 °C.

Analizis a C12HgBFgNO3 képlet alapjan:
szimitott:  C:42,77,H: 1,79,N: 4,16%;
talalt: C: 42,52, H: 1,82, N: 4,25%.

12. Példa

9,2 g bérsav €s 0,1 g cink-klorid keverékéhez 50
ml ecetsavanhidridet adunk, és a szuszpenziét kever-
tetjikk. Az 0ld6d4s sordn a h6mérséklet 78 *C-ra emel-
kedik, majd cstikkenni kezd. Tovébbi fél 6ra 110 *C-
on val$ kevertetés utan 31,7 g etil-[1-(2-fluor-etil)-
6,7 8-trifluor-1,4-dihidro-4-oxo0-3-kinolin-karboxil4t

4

10

15

30

35

45

55

65

6

1100 m196%-0s ecetsavval késziilt meleg oldatat cse-
pegtetjiik hozz4, és areakcidelegyet 110 *C-on tovéb-
bi 1,5 6rén 4t kevertetjiik. Ezutdn lehitjiik, és 600 m!
vizet adunk hozz4. A kristalyt kiszdrjiik, vizzei, me-
tanollal mossuk. Szérit4s utin 40,7 g (97,6%) (1-/2-
fluor-etil-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-3-
karboxild , )-diaceto-bér-vegyiiletet kapunk,
amelynek bomlédspontja 259-260 *C.
Analfzis a C16H12BF4NO7 képlet alapjén;

szdmitott:  C: 46,07, H: 2,90, N: 3,36%,

talalt: C: 46,12, H: 2,82, N: 3,25%.

13. Példa

9,3 g bdrsav és 69 g propionsav-anhidrid elegyét
30 percig 95-100 ‘C-on kevertetjiik. 31,7 g etil-[1-(2-
fluor-etil)-6,7 8-trifluor-1,4-dihidro4-oxo-3-kinolin-
karboxil4t]-ot 120 ml propionsavban feloldjuk, és a
fenti oldathoz adagoljuk, mikdzben a reakciSelegy
melegitését tovibb folytatjuk. A vérs oldatot tovab-
bi 2,5 6rén 4t kevertetjikk 110 "C-on. Ezutdn lehdtjiik
és 1,51 vizet adunk hozz4. A kivélt kristilyt kiszdrjitk
és vizzel, metanolilal mossuk. Szdritss utin 43,1 g
(96,8%) (1-/2-fluor-etil-6,7 8-trifluor-1,4-dihidro-4-
oxo-kinolin-3-karboxilito-Q°, )-dipropiondto-bér-
vegyiiletet kapunk, Bomldspont: 211-222 °C.

Analizis a C1gH17BFaNO7 képlet alapjén:

szdmitott:  C: 48,57, H: 3,62, N: 3,14%,
talalt: C: 48,62, H: 3,62, N: 3,25%.
14, Példa

9,2 g bérsav és 0,1 g cink-klorid keverékéhez 50
ml ecetsavanhidridet adunk, és a szuszpenziét kever-
tetjiik. Az old6ds sordn a hOmérséklet 78 °C-ra emel-
kedik, majd cstkkenni kezd. Tov4bbi fél 6ra 110 *C-
on val6 kevertetés utdn 35,3 g etil-[1-(2.2.2-trifluor-
etil)-6,7,8-trifluor-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-karbo -
xildt] 100 ml 96%-os ecetsavval késziilt meleg olda-
tt csepegtetjiik hozz4, és a reakcidelegyet 110 *C-on
tovabbi 1,5 6rén 4t kevertetjiik. Ezutén lehdtjiik, és
600 ml vizet adunk hozz4. A kristilyt kiszrjiik, viz-
zel, metanollal mossuk. Szérit4s utdn 43,4 g (95,0%)
(1-/2.2 2-trifluor-etil-6,7,8-triffuor-1,4-dihidro-4-oxo
-kinolin-3-karboM , )-diacetito-bor-vegyiile-
tet kapunk, boml4spontja 243-244 °C,

Analizis a C16H10BFeNO7 képiet alapjén:
sz4mitott: C: 42,42, H: 2,22, N: 3,09%,
taldlt: C: 42,33, H: 2,12, N: 3,05%.

15. Példa
1,85 g bdrsav és 20 mg cink-klorid keverékéhez

- 10 ml ecetsavanhidridet adunk, €s a szuszpenziét,

amelyben az olddd4s azonnal megindul, kevertetjiik.
A reakciéelegy hémérsékleten 80 *C-ra emelkedik,
majd cskkenni kezd. Tovébbi 1 drdn 4t 110 “C-on
keventetjiik az elegyet, majd 6,0 g etil-(1-etil-6,7,8-
trifluor-1,4-dihidro-4-oxo-3-kinolin-karboxildt) 20
ml 96%-os ecetsavval késziilt meleg oldatit csepeg-
tetjitk hozz4. A reakcidelegyet 2 6ran 4t 110 *C-on ke-
vertetjiik, majd szobah6mérsékletre hiftjiik, és 150 ml
vizet hozziadva a kapott szuszpenziét 3 6rdn 4t ke-
vertetjiik hités mellett, Akivalt kristilyokat leszivat-
juk, vizzel és kevés metanollal mossuk. Sz4ritds utdn
77g( —eﬁl-6,7E§- ifluor-1,4-dihidro-4-oxo-kinolin-
3-karboxi » )-diacetdto-bér-vegyiiletet  ka-
punk, amely 211 *C-on bomlik,

4.
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Analizis a C16H13BF3NO7 képlet alapjén:

szémitott:  C: 48,15, H: 3,28, N: 3,52%,
talalt: C: 48,12, H: 3,28, N: 3,54%:
SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljérds az (I) 4ltaldnos képletd vegyiiletek és
gydgy4szatilag alkalmazhaté savaddici6s s6ik el64l-
licésam — a képletben

R jelemés? piq:mzinii— vagy 4-metil-piperazi-
nil-csoport, R’, R”, és R azonos vagy kiilénboz6,
hidrogén- vagy halogénatom —, azzal jellemezve,
hogy valamely (III) 4ltaldnos képletd vegyiiletet — a
képletben

R jelentése halogénatom vagy 2-6 szénatomii al-
kano{l-osi-c port és

R’, R% R jelentése a fent megadott — egy (IIT)
dltaldnos képletd piperazin-szdrmazékkal vagy s6j4-
val rgagéltatnnk — a képletben

R” jelentése hidrogénat vagy metil-csoport-, és a
kapott (V1) ltaldnos képletf vegyiiletet — a képlet-

ben 1 p2 p3 4 '
R,R%, R% R & R jelentése a fent megadott —,

izol4l4s utén, vagy izoldlds nélkill hidroliz4ljuk &s a
kapott (I) dltaldnos képletd vegyiiletet kivant esetben
tnmagdban imsert médon gy6gy4szatilag alkalmaz-
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haté savaddicids séjdv4 alakftjuk, vagy séjabol fel-
szabaditjuk.

2. Az 1. igénypont szerinti eljirés, azzal jellemez-
ve, hogy a (II) és (1IT) élu‘lén S kgpleni ;regyﬂlewket
— ahol a képletben R, R", R, R” és R jelentése az
1, igénypontban megadott — szerves oldészer, el-

~ 6nybsen savamid, szulfoxid, keton, alkohol, éter vagy

észter jelenlétében reagéltatjuk.

3. A2. igénypont szerinti eljards azzal jellemezve,
hogy szerves olddszerként dimetil-szulfoxidot alkal-
mazunk.

4. Az 1. igénypont szerinti eljaras azzal jellemez-
ve, hogy a (IT) és (III) Altqléngs kgpletﬂ' glegyiﬂetekct
— ahol a képletben R, R, R, R” és R jelentése az
1. igénypontban megadott —, savmegkdtdiszer jelen-
1étében reagéltatjuk.

5. A4. igénypont szerinti eljiris azzal jellemezve,
hogy savmegkot6szerként valamely amint vagy a
(1) ltaldnos képletd vegytilet feleslegét alkalmaz-
zuk. ‘

6. Az 1. igénypont szerinti eljdras azzal jellemez-
ve, hogy a hidrolizist ligos kézegben végezziik.

7. A6. igénypont szerinti eljiras, azzal jellemezve,
hogy higként alkilihidroxid, atk4li foldfémhidroxid
vagy szerves bdzis, el6nydsen trietilamin vizes olda-
tét alkalmazzuk.

5.
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