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A talalmany targya (XIA), (XIB) és (XIC) képletii vegyii- atomos alkilcsoport és R jelentése trifluor-metoxi-, di-
letek — ahol R'* jelentése trifluor-metoxi- vagy di- fluor-metoxi-, 1-4 szénatomos alkil- vagy 14 szénato-
fluor-metoxi-csoport, RS jelentése 1-4 szénatomos al- mos alkoxicsoport.

kilcsoport, R16 jelentése difluor-metoxi- vagy 1-4 szén-
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A leiras terjedelme 4 oldal (ezen beliil 1 lap abra)
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A jelen taldimany targya a (XIA), (XIB) vagy (XIC) alta-
lanos képletii vegyiiletek.

A képletben
R14 jelentése trifluor-metoxi- vagy difluor-metoxi-cso-

port, vagy ha a (lll) 4ltalanos képletben X', X2 és X3
kéziil egyik sem fluorozott alkoxicsoport, akkor R3 je-
lentése fluorozott alkoxicsoporttal helyettesitett fenil-
csoport.

port, 5 A taldlmany szerinti (XIA), (XIB) és (XIC) altalanos
RS jelentése 1—4 szénatomos alkilcsoport, képletii vegytleteket az irodalombol ismert médon allit-
R16 jelentése difluor-metoxi- vagy 1—4 szénatomos al- hatjuk el a megfelelé paraszubsztitualt benzolok alde-
kilcsoport és hiddé alakitasaval.
R jelentése trifluor-metoxi-, difluor-metoxi-, 1—4 szén- A (XIA), (XIB), (XIC) altalanos képletii vegyiiletek
atomos alkil- vagy 1—4 szénatomos alkoxicsoport. 10 eléallitasat az alabbi példaval illusztraljuk.
A taldlmany szerinti vegyiiletek intermedierjei a
221 634 lajstromszama magyar szabadalmi leirasunk- 1. példa
ban védett P anyag receptor antagonista hatasu (1) al- 2-Metoxi-5-trifluor-metoxi-benzaldehid
talanos képletli nitrogéntartalimi heterociklusos vegyu- Nitrogénatmoszféraban egy gémblombikba helye-
letek fluor-alkoxi-benzil-amino-szarmazékainak — ahol 15 ziink 3,63 ml, 28 mmol 4-trifluor-metoxi-fenolt és 25 ml
X1 jelentése adott esetben egy—harom fluoratommal acetont. A keverés alatt 1évé oldathoz hozzaadunk
szubsztitualt 1-6 szénatomos alkoxicsoport vagy 7,75 g, 56 mmol kalium-karbonatot és 3,48 ml,
hidroxilcsoport, 56 mmol metil-jodidot, és a reakcidelegyet szobah6-
X2 jelentése hidrogénatom vagy 1-3 fluoratommal he- mérsékleten egész éjjel keverjik. A szilard anyagot le-
lyettesitett 1-6 szénatomos alkoxicsoport, 20 szivatjuk, a sziirési lepényt acetonnal 6blitjiik. A sziirle-
X3 hidrogén- vagy halogénatom, nitrocsoport, tet beparolva 6,5 g szilard anyag és olaj keveréket ka-
1-6 szénatomos alkilcsoport, adott esetben punk. Az elegyet kloroformmal higitjuk, leszirjik, a
egy-harom fluoratommal szubsztitualt 1-6 szén- szlrletet beparoljuk. 5,5 g 1-metoxi-4-trifluor-metoxi-
atomos alkoxicsoport, vagy 1-6 szénatomos al- benzolt kapunk sarga olaj formajaban.
kil-amino-, vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot tar- 25 'H-NMR (CDCl3): & 3,78 (s, 3H), 6,83 (d, 1H, J=12),
talmazé dialkil-amino-csoport, vagy 7,10 (d, 1H, J=12).
(0] Tomegspektrum m/z: 192 (szulb).
il Nitrogénatmoszféraban egy gémblombikba helye-
1-6 szénatomos alkil-C-NH—, és zink 5,5 g, 29 mmol 1-metoxi-4-trifluor-metoxi-benzolt
Q jelentése (IIl) vagy (VII) altalanos képletii csoport, 30 és 110 ml diklér-metant. A rendszerhez, melyet jég és
ahol aceton h(téfirdével hatink, hozzaadunk 3,77 ml,
R? jelentése hidrogénatom, 34 mmol titan-tetrakloridot 1 perc alatt. A reakcidelegyet
R3 jelentése benzhidrilcsoport vagy egy—harom 30 percig keverjik, és a rendszerhez 5,69 mil, 63 mmol
fluoratommal fluorozott 1-6 szénatomos alkoxi- o, a-diklér-metil-metil-étert adunk. A jeges fiirdét hagy-
csoporttal szubsztitualt fenilcsoport, 35 juk megsziinni, és az elegyet szobahémérsekleten
X jelentése (CH,),, ahol q értéke 1-6, egész éjjel keverjik. Az elegyet 6vatosan vizbe ontjik,
m értéke 0-8, és harom részlet diklér-metannal extrahaljuk. Az egye-
és ha m=z0, R10 és R'! 1-6 szénatomos alkoxi- sitett extraktumokat vizzel és telitett sdoldattal mossuk,
csoport, natrium-szulfat felett szaritjuk, beparoljuk. 6,06 g olajat
RS jelentése adott esetben két halogénatommal 40 kapunk. A nyersanyagot gyorskromatografiasan 250 g
szubsztitualt fenilcsoport vagy az alkoxirészben szilikagélen tisztitjuk, elualoszerként etil-acetat és he-
egy—-harom  fluoratommal szubsztitualt xan 1:9 aranyu elegyét hasznaljuk. 920 mg cim szerinti
(1-6 szénatomos alkoxi)-fenil-csoport, vegylletet kapunk, amely enyhén szennyezett, és
R7, R8 és R? jelentése hidrogénatom, 3,27 g tiszta cim szerinti vegyletet kapunk.
azzal a megkétéssel, hogy ha a (VII) altalanos kép- 45 TH-NMR (CDCls): & 3,94 (s, 3H), 7,00 (d, 1H, J=9),
letben m jelentése 0, R'" nincs jelen, és R'® hidrogén- 7.38 (dd, 1H, J=3,9), 7,66 (d, 1H, J=3), 10,4 (s, 1H).
atom, ami nitrogénhez kapcsolddik, és ha X!, X2 vagy Tomegspektrum: m/z: 220 (szil6).
X3 kéziil egyik se jelent fluorozott alkoxicsoportot, ak- A talalmany szerinti aldehidek el6allitasanal a reak-
kor RE fluorozott alkoxicsoporttal szubsztitualt fenilcso- cio folyamatat az 1. tablazat mutatja.
1. tablazat

(XIA), (XIB), (XIC) 4ltalanos képletii vegyilletek eldallitasa

—CgH,R1OR15 Kiindulasi anyag Reagensek*
-C¢H,R160CF,
-CgH,R17OCHF,

5-Terc-butil-2-trifluor-metoxi-fenil trifluor-metoxi-benzol g. h

2-Etoxi-5-trifluor-metoxi-fenil

4-trifluor-metoxi-fenol

i,a

2-Difluor-metoxi-5-trifluor-metoxi-fenil

2-hidroxi-5-trifluor-metoxi-benzaldehid

j
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1. tablazat (folytatas)

~CgH,R1OR15 Kiindulasi anyag Reagensek*

—-CgH,R160OCF,

-CgH,RTOCHF,
2-1zopropoxi-5-trifluor-metoxi-fenil 4-trifluor-metoxi-fenol k,a
5-Terc-butil-2-difluor-metoxi-fenil 4-terc-butil-fenol a,j
2,5-bisz(Difluor-metoxi)-fenil 2,5-dihidroxi-benzaldehid )
2-Difluor-metoxi-5-izopropil-fenil 4-izopropil-fenol a,j
2-Difluor-metoxi-5-etil-fenil 4-etil-metoxi-benzol afj
2-Metoxi-5-trifluor-metoxi-fenil 4-trifluor-metoxi-fenol b, a
2-Difluor-metoxi-5-metil-fenil 5-metil-2-metoxi-benzaldehid f,j

* A reagensek a (XIA), (XIB) és (XIC) képletii vegyiiletek elGallitasanal a standard Gton:

a) Cl,CHOCHjs, TiCl,
b) metil-jodid

f) BBry

g) terc-butil-klorid/AICI,
h) CI,CHOCH4/AICI,

i) etil-jodid

j) CIF,CH

k) izopropil-bromid

SZABADALMI IGENYPONT

(XIA), (XIB) és (XIC) altalanos képletii vegylletek —
ahol R jelentése trifluor-metoxi- vagy difluor-meto-
xi-csoport, R'3 jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport,

R16 jelentése difluor-metoxi- vagy 1-4 szénatomos al-
kilcsoport és R jelentése trifluor-metoxi-, difluor-me-

30 toxi-, 1—4 szénatomos alkil- vagy 14 szénatomos al-

koxicsoport.
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