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Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarza-
nia 3-formyloindoli o wzorze ogdlnym 1, w kto-
rym R, oznacza nizszg grupe alkoksylowa lub aral-
koksylowa, a R, oznacza nizsza grupe alkoksylowa.
Wymienione pochodne indolu stanowig produkty
posrednie w syntezie zwigzkéw o przypuszczalnym
dzialaniu leczniczym i s3 zwigzkami nowymi
z wyijatkiem 5-benzyloksy-2-karbetoksy-3-formylo-
indolu.

Znany sposdb wytwarzania 5-benzyloksy-2-kar-
betoksy-3-formyloindolu polega na dziataniu tle-
nochlorku fosforu na 5-benzyloksy-2-karbetoksyin-
dol w roztworze dwumetyloformamidu, ktéry stuzy
zarazem jako reagent i jako rozpuszczalnik, przy
czym otrzymuje sie produkt surowy o temperaturze
topnienia 240—242°C z wydajnoscia 96% [J. Org.
Chem. 24, 179 (1959)]. Sposéb wWymaga uzycia bez-
wodnego dwumetyloformamidu, co jest klopotliwe
Z uwagi na znaczng higroskopijno$é tego zwigzku.

Stwierdzono, ze 3-formyloindole o wzorze 1 moz-
na otrzymaé z wiekszg czystoscia i z wieksza wy-
dajnoscig, jezeli zamiast dwumetyloformamidu za-
stosuje sie formylomorfoline, zwigzek nie stoso-
wany dotgd w reakcji wprowadzania grupy for-
mylowej.

Wedlug wynalazku indol o wzorze ogdlnym 2,
w ktérym R; i Ry majg podane wyzej znaczenie,
poddaje sie dzialaniu tlenochlorku fosforu w obec-
no$ci formylomorfoliny w roztworze eteru cykilicz-
nego, takiego jak dioksan lub czterowodorofuran
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w podwyzszonej temperaturze, korzystnie w tem-
peraturze wrzenia mieszaniny reakcyjnej, po czym
produkt wyodrebnia sie w znany spos6b, na przy-
klad przez wylanie mieszaniny do wodnego roz-
tworu octanu sodowego.

Otfrzymuje sie 3-formyloindol =z wydajnoscig
bliska 100% o wysokiej czystosci, ktéry w stanie
surowym moze byé uzyty do dalszej syntezy.

Przyktad I. Do 10 ml formylomorfoliny ozie-
bionej do temperatury 0°C dodano powoli przy
mieszaniu 3 ml tlenochlorku fosforu w ciggu 10
minut. Roztwér mieszano w ciggu dalszych 30 mi-
nut, po czym dodano w jednym rzucie roztwér
2,95 g (0,01 mola) 5-benzyloksy-2-karbetoksyindolu
w 40 ml suchego dioksanu i ogrzewano mieszanine
w temperaturze wrzenia w ciggu 1 godziny pod
chlodnica zwrotna. Nastepnie wylano mieszanine
do roztworu 9 g bezwodnego octanu sodowego W
50 ml wody, do ktérego dodano 50 g lodu. Po do-
kladnym wymieszaniu i stopieniu sie lodu osad
odsgczono, przemyto wodg i wysuszono. Otrzyma-
no 3,2 g surowego 5-benzyloksy-3-formylo-2-karbe-
toksyindolu o temperaturze topnienia 243—245°C,
co odpowiada wydajnosci 99%.

Przyklad II. Do 10 ml formylomorfoliny ozie-
bionej do temperatury 0%C dodano powoli przy
mieszaniu 3 ml tlenochlorku fosforu w ciggu 10
minut. Roztwér mieszano w ciggu dalszych 20 mi-
nuf, po czym dodano w jednym rzucie roztwér
2,18 g (0,01 mola) 5-metoksy-2-karbetoksyindolu w



3 S
40 ml suchego dioksanu i ogrzewano mieszanine
w temperaturze wrzenia w ciggu 1 godziny pod
chlodnicg zwrotng. Nastepnie wylano mieszanine
do roztworu 9 g bezwodnego octanu sodowego w
50 ml wody, do ktérego dodano 50 g lodu. Po do-
kla‘dnym;"wymieszaqi‘w i stopieniu sie lodu wosad
odsgczono, przemyto wodg i wysuszono. Otrzyma-
no 2,45 g surowezgo 5-metoksy-3-formylo-2-karbe-
toksyindolu o temperaturze topnienia 240—242°C,
co odpowiada wydajnosci 99%. Po krystalizacji
z toluenu i przemyciu eterem naftowym zwigzek

ten .wykazywal temperature topnienia 242—244°C.

Analiza dla wzoru Cy HsNOH
obliczono: C 63,1%; H 5,2%; N 5,7%
otrzymano: C 63,3%; H 5,3%; N 5,70
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Zastrzezenie patentowe
Sposéb wytwarzania 3-formyloindoli o iwzorze
0gbélnym 1, w ktérym R, oznacza nizszg grupe al-
koksylowa lub aralkoksylows, a R, oznacza nizszg
grupe alkilowg, znamienny tym, ze indol o wzorze
ogélnym 2, w ktérym R, i R, maja podane wyzej
znaczenie, poddaje sie dzialaniu.tlenochlorku fos-
foru w obecnosci formylomorfoliny w "r‘oztworze
eteru cyklicznego, takiego jak dioksan lub cztero-
wodorofuran, w podwyzszonej temperaturze, ko-

t'zystnié w tempe'ratur'ze wrzenia mieszaniny reak-
cyjnej, po czym produkt wyodrebnia ‘sieé w znany
Sposob.
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