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Ftir die Gewinnung van Sulfonamiden haben in letzter Zeit 3-.Amino- 

isoxazole Bedeutung erlangt. Zu ihrer Darstellung k'dnnen geeignqte Abk'dmmlinge 

van S-K&o-ssureamiden bzw. .ungeslttigten SEiureamiden verwendet werden. 

Worrall' Sing z.B. van Acetylen-thiocarbonsBureamiden und Stachel' van 

Acyl-keten-O.N-acetalen aus. 

Nach un.seren Befunden erweisen sich R-Morpholino-thioacryls%ureamide (I), 

3 welche aus Enaminen und Senfdlen gewonnen werden , als leicht zu$tigliche 

Ausgangsprodukte filr die Synthese der 3-Amino-isoxazole (IV). Hierzu werden 

die Thioamide 3 Stunden in methanolischer I&ung mit einem UberschuO an 

Hydroxylamin oder such Hydroxylammoniumchlorid gekocht. Nach dem Abkiihlen und 

GieBen in Wasser fallen, besonders bei der Verwendicng van freiem Hydroxylamin, 

Isoxazole van hohem Reinheitsgrad aus. 2, werden zum Teil nahezu quantitative 

Ausbeuten erzielt. 

Wahrscheinlich bildcn sich zunxchst unter Schwefelwasserstoffabspaltung 

aus den Thiozmiden (I) die entsprechenden Amidoxime (II). AnschlieDender 

intranolekularer Rin::schlu L! l"Lqrt zlu 3-Amino-5-morpholino-AZ-iso:.azolinen 

(III), die durch Abspnlt,unC van Morpholin in die jeweiliCen 3-Amino-isoxzzole 

(IV) '~'v,rvhen. 

4299 



4300 
No.48 

Vom B-Morpnollno-thiozimtsPure-anilid gelangten wir zu 3-Aniline-5- 

phenyl-isoxazol (V), das sich mit dem van Worralll und Stache12 hergestellten 

Produkt identisch erwies. B-Morpholino-cyclohexen(l)-yl-thiocarbons~ureenilid 

ergab 3-Aniline-4,5-tetramethylen-isoxazol (VU). 

Besonders leicht Kdnnen N-acylierte 3-Amino-isoxazole erhalten werdsn. 

Hierzu setzt men die leicht zug'&glichen Addukte aus Enaminen und Acyl- 

isothiocyanaten ein. Aus ILMorpholino-thiozimtskwe-N-benzoyl-aid pewnnen 

wir 3-E?enzoylaino+-phenyl-isdxazol (VI). 
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Dargestellte Isoxazole 

"2 
Ausb.($) 3ctunp.(%) 

v ‘SH5- H ‘6*5- 60 145 

VI ‘SH5- H C6H5CO- 96 140 

VII -(CH2),+- ‘SH5- 70 150 
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