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Vyndlez sa tyka antibakteridlneho etyl~
esteru 5-nitro-2-furyloctovej kyseliny,
perspekt{vnej komponenty pre pripravu no-
vjch antiblotik. Spdsob pripravy etylesteru
kyseliny 5-nitro-2-furyloctovej vzorca

ozn-<:)}-cmzc:oocﬂecn3

Jje vyznaleny tym, %e 5-nitro-2-furylvinyli-
dénchlorid, resp. bromid vzorca

ozn-{}cmcxz

0

kde X je Cl a Br reagujd s etenoldtmi alka-
lickych kovov vzorca

CHBCﬂzoln.
kde M je Li, Na, K v prostred{ organickych
rozpistadiel ako benzén, toluén, nitroben-
zén, dietyléter, 1,2-dimetoxyetén, tetra-
hydrofurdn, dioxdn, octan etylovy, etanol
a vo vode alebo v ich zmesiach v rozmedz{
tepl8t -10 9C a% 120 °C,
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Vyndlez sa tfka etylesteru 5-nitro-2-furyloctoveJj kyseliny a spSsobu Jeho pripravy.

Etylester 5-nitro-2-furyloctove] kyseliny doteraz nebol pripraveny.

Podstata sp8sobu pripravy etylesteru 5-nitro-2-furyloctove] kyseliny podra vynticsu
spoliva v tom, %e 5-nltro-2-furylvinylidéndichlorid, resp. dibromid, reegujd s etanolétom
sodnym, etanolom v prostredf organickfch rozpﬁéﬂadiel,ako'sﬁ aromatické kvapalné uhTovodi- .
ky ako benzén, toluén, nitrobenzén v éteroch ako dietyléter, 1,2-dimetoxyetdn, tetrahydro- -
furdn, dioxdn v octane etylovom, etanole vo vode alebo v ich zmesiech v rosmedzi toplﬁt

-10 a% 120 °c, .
oqu -cn=c\x + CH,CH,0M —— ozn-<>-cu2coo<mzcn3 + M

(11) ’ (111) (D)
kde X = C1, Br a M = Li, Na, K, H

Etylester S-nitro-z-furyloctovej kyseliny vykazuje antibakteriélnuwﬁktgvitu vodi
Grem-=pozitivaym ako aj Gram-negativnym bakteriém. Biolegickd aktivita ﬁvedaﬂych létok sa
testovala metodou antimikrobidlneho screeningu, ktory pozostdval z antimikrobidlneho, anti-
fungélneho a antiprotozodlneho screeningu. Antibakieridlny a entiprotozodlny screening sa
prevédzal na nasledujice kmene: Staphylococcus CCM 885; Bacillus subtilis CCM 2216; Esche-
richia coli CCM 5172; Pseudomonas aeruginosa CCM 1960; Aspergillus niger F 300; Candida ‘
pseudotropicalis a Euglena gracilis kmen Z z Haskins Laboratories at Peace Univeraity
N. Y. USA, V testovanych koncentréciach 3,125; 12 yD5 50 }nn/disk vykazovala 'ldtke na v3etky
mikroorganizmy inhibi#nd ektivitu.

Pozornost venovand tejto ldtke stimuluje perspektivne moZné vyuiitie pre pripravu
novych antibiotfk penicilinového a cefalosporinového radu s 5-nitro-2-furylovym zvyskom.

Predmet ilustrujd, aie neobmedzujui nesledujice priklady.
Pr{klad 1

4 g hydroxidu sodného sa rozpustilo v 200 ml 95% etanole a pri 10 °c sa zlialo
s 2,1 g 5-nitro-2-furylvinyléndichloridu v 50 ml 95% etanole. Po 10 min intenzivneho mieZe-
nia teplota sa zvy3i na 50 %¢. Po 50 min sa reskZnd zmes znovu schlad{ na 10 °C a za inten-
z{vneho mieSania prileje sa 5,5 ml kyseliny octovej. Rozpiitedlo sa oddestiluje za vdkua
a zvySok sa ¥istf chromatograficky na stipei silikegelu (150 a% 250 mesh). Ziska sa 1,45 g
etylesteru 5-nitro-2-furyloctovej kyseliny o t. t. 51 aZ 53 °c.

Sumérny vzorec zlileniny 08H9N05. Molekulovd hmotnost 199,1.
Teplota topenia 51 a% 53 °C.
Vypo&f{tané: 48,20 % C; 4,55 % H; 7,03 $ N
Nédjdené: 47,87 %.C; 4,47 % H; 6,83 % N,

' om spektrum sa-meralc na spektrometri TESLA'BS v CDCl3 za pouZitia interného
#tandardu tetrametylsildnu.

8H, = 7,28 ppm; 8Hy = 6,55 ppm; Jy y = 3,9 Hz; 8CH, = 3,81 ppm; $0CH, = 4,23 ppm;
5CHy = 1,28 ppm 374
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Priklad 2

11 g S-nitro-2-furylvinylidéndichloridu sa rozpustilo v 100 ml benzénu a za intenziv-
neho mie¥ania pri teplote 50 °C sa pridelo k 20 g hydroxidu sodného v 1 000 ml 95% etano-
lu. Po 10 min sa reak¥nd zmes neutralizovala s 14 ml kyseliny octovej a rozpistadlo sa odde-
stilovalo do sucha. Pri zriedeni zvysku s 200 ml vody orgenickd létka sa extrahovala do
éteru a po odpareni éteru sa ¥istile analogicky sko v priklade 1. Ziska sa 5 g etylesteru
5-nitro-2-furyloctovej kyseliny o t. t. 51 °C.

Priklad 3

3 g 5—n1tro-2—fury1viny1idéndibromidu v 50 ml 95% etanole sa pridd k 3 g hydroxidu
draselného v 150 ml etanole pri 50 o apo 1l hsa reakéné zmes zahust{ za vékua. Po prida-
ni 50 ml vody orgenickd ldtka sa extrahuje do éteru. Po odparen{ éteru zvySok sa &istf
asnalogicky eko v priklade 1. Ziske sa 1 g etylesteru 5-nitro-2-furyloctovej kyseliny
ot. t. 51 %.

PREDMET VYNALEZU

1. Etylester kyseliny 5-nitro-2-furyloctovej vzorca I

ozn@cnz-coocnzcu3 (1)

(0]

2. Spbsob pripravy etylesteru kyseliny 5-nitro-2-furyloctovej podla bodu 1, vyznaleny
tym, %e 5-nitro-2-furylvinylidéndichlorid alebo -dibromid obecného vzorca II

X
ozu-(}cx=c<x (1D

kde X je Cl nebo Br, resgujd s etanoldtmi alkalickych kovov vzorca

CH3CH20M (III)

kde M je Li, Na, K, v prostredf orgenickych rozpistadiel zo skupiny aromatickych kvapel-
n¥ch uhTovodikov ako benzén, toluén, nitrobenzén, éterov ako dietyléter, 1,2-dimetoxyetdn,
tetrahydrofurdn, dioxdn, dalej octan etylovy, etanol vo vode alebo v ich zmesiach v roz-
medz{ tepl8t -10 a% 120 °C.
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