Aromatische Diazoniumsalze als Kupplungsreagenzien*

Die Innovation

In der chemischen wie auch pharmazeu-
tischen Industrie wird stdndig nach neuen
Methoden bzw. Reagenzien gesucht, um
bestehende Prozesse zur Darstellung von
komplexen Molekulen bzw. Strukturen zu
vereinfachen und kostenglinstiger zu ma-
chen. Eine wichtige Einheit in Wirkstoff-
molekUlen stellt dabei eine phenolische
Gruppierung dar.

Bei der hier vorliegenden Erfindung han-
delt es sich um ein neuartiges Verfahren
zur Darstellung und Isolierung von hoch-
reaktiven aromatischen Diazoniumsalzen,
insbesondere freier Phenolderivate. Dabei
ist mit dieser Methode mdglich, die Sub-
stanzen nach einer kurzen Reaktionsse-
quenz in einer handhabbaren Form unter
Vermeidung toxischer Verbindungen zu
erhalten.

Dieses in einer Eintopfreaktion durchge-
fUhrte, kostenglinstige Verfahren macht
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die Verwendung von Diazoniumsalzen
in metall-katalysierten Kreuzkupplungen
ohne eine vorherige Schitzung der reak-
tiven Hydroxyfunktion zur industriellen
Darstellung von Polymeren, Isoliermitteln,
Feuerloschmitteln, Farbstoffen und vor
allem Zwischenstufen von Pharmaka sehr
attraktiv.

Das Verfahren geht von aromatischen Ami-
den aus, die nach saurer hydrolytischer
Spaltung ohne Isolierung mit einem Dia-
zotierungsreagenz in die Diazoniumverbin-
dung Uberflhrt und abschlieBend in reiner
Form isoliert werden kénnen.

Durch die Verwendung der innovativen
ungeschitzten phenolischen Diazonium-
salze konnen nicht nur die Kosten durch
Einsparung von Syntheseschritten gesenkt
werden, durch die Verwendung dieser Sal-
ze werden zudem deutlich hohere Ausbeu-
ten erzielt.
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Die Erfindung ist international angemeldet. Eigentlimer des Patentportfolios ist die
ZYLUM Beteiligungsgesellschaft mbH & Co. Patente Il KG. Die Anmeldung erfolgte im

November 2006.
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*Die Patente sind Eigentum der ZYLUM Beteiligungsgesellschaft mbH & Co. Patente II KG
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Vorteile im Uberblick

= | eichte, kostenglinstige Zuganglichkeit
und einfache Separierung mit hoher
Reinheit

= Eintopfreaktion
= Hohe Stabilitat aller Verbindungen

= Hohe Reaktivitat (bei Raumtemperatur)
vor allem flr metall-katalysierte
Kreuzkupplungen

= Keine Verwendung von Schutzgruppen
notig
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