POLSKA
“RZECZPOSPOLITA
LUDOWA

OPIS PATENTOWY
. PATENTU TYMCZASOWEGO

73451

do patentu nr

Zgloszono:

Pierwszenstwo

URZAD
PATENTOWY
PRL

Patent tymczasowy dodatkowy

30.10.1972 (P. 158550)

Zgloszenie ogloszono: 01.06.1973

Opis patentowy opublikowano: 10.02.1975

Kl 12q,24

MKP C07d 5/16

CZYTELNIA

Urzedu Patentowego
Polskls]  Brsczypssicl o) Lu-ows]

Twércy wvynalazku: Kazimierz Samula, Ewa Jurkowska-Kowalczyk, Bo-

zenna Cichy,

Zofia Trojanowska,

Anna Muszalska

Uprawniony z patentu tymczasowego: Instytut Przemystu Farmaceutycz-

nego, Warszawa (Polska)

Sposob wytwarzania nowych pochodnych benzofuranonu

1

Przedmiotem wynalazku jest spos6b wytwarzania
nowych pochodnych benzofuranonu o wzorze ogoél-
nym 1, w ktérym R oznacza atom wodoru, nizsza
grupe alkilowa lub nizsza grupe alkoksylowa. Po-
chodne te moga znalezé zastosowanie jako produkty
poérednie w syntezie zwigzk6éw o dziataniu leczni-
czym.

Wedlug wynalazku azachalkon o wzorze og6lnym
2, w ktérym R ma podane wyzej znaczenie, pod-
daje sie ogrzewaniu w temperaturze 50—200°C w
obecno$ci stezonych kwas6w nieorganicznych, ta-
kich jak kwas solny i kwas fosforowy, oraz w
ewentualnej obecno$ci rozpuszczalnika organiczne-
go, takiego jak nizszy alkohol, po czym produkt
wyodrebnia sie i oczyszcza w znany sposéb.

Przyktad I. 2256 g (0,1 mola) i 1-/2-hydro-
ksyfenylo/-3-/4-pirydylo/-propanonu-1 rozpuszczono
w 100 ml metanolu, dodano 50 ml stez. kwasu
solnego i ogrzewano ma tazmi wodnej przez 16 go-
dzin w temperaturze wrzenia mieszaniny reakcyj-
nej. Nastepnie oddestylowano metanol, a pozosta-
1o§é zobojetniono roztworem amoniaku. Wytracony
surowy 1-/2-hydroksyfenylo/-2-[/2’-benzofuranono-
-3'-/2’-y-pikolilo/]-3-/4-pirydylo/-propanon-1 prze-
krystalizowano z metanolu. Otrzymano 18 g (80%
wydajno$ci) krystalicznego zwigzku o temperatu-
rze topnienia 228—229°C.

Analiza dla wzoru CagH22N206:
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Obliczono C 74,67%;H 4,89%; N 6,22%0;
otrzymano: C 74,50%; H 4,96%; N 6,07%.

Przyktad IL 225 g (0,1 mola) 1-/-hydroksy-
-fenylo/-3-/4-pirydylo/-propanonu-1 zadano 50 ml
stezonego kwasu fosforowego, po czym mieszanine
ogrzewano w temperaturze 120°C przez 8 godzin.
Nastepnie mieszanine rozcieficzono woda i zobo-
jetniono roztworem amoniaku. Wytrgcony surowy
1-/2-hydroksyfenylo/-2-/2’-benzylofuranono-3’-/2’-y-
-pikolilo/-3-/4-pirydylo/-propanon-1 przekrystalizo-
wano z metanolu. Otrzymano 19,3 g (86% wydaj-
noSci) zwigzku o temperaturze topnienia 228—
—229°C. Wyniki analizy elementarnej analogiczne
jak w przykladzie I.

Zastrzezenie patentowe

Sposéb wytwarzania nowych pochodnych benzo-
furanonu o wzorze ogblnym 1, w ktérym R ozna-
cza atom wodoru, nizszg grupe alkilowa lub nizszg
grupe alkoksylowa, znamienny tym, ze azachalkon
0 wzorze ogélnym 2, w ktérym R ma podane wy-
zej znaczenie, poddaje sie ogrzewaniu w tempera-
turze 50—200°C w obecno$ci stezonych kwaséw
nieorganicznych, takich jak kwas solny i kwas fo-
sforowy, oraz w ewentualnej obecno$ci rozpusz-
czalnika organicznego, takiego jak nizszy alkohol,
po czym produkt wyodrebnia sie i oczyszcza w
znany sposéb. '
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