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{54) Zpasob pfipravy novych 2-(4-terc.aminofenylthiomethyllbenzoovych
kyselin

. ReSenf se tykd oboru synthesy lé&&iv.
Jeho pfedmétem je zplsob pfipravy novych
2-/4-terc.aminofenylthiometyl/benzoovych
kyselin obecného vzorce I,

COOH

ve kterém R zna¥{ zbytek dimetylamino,
pyrrolidino, piperidino nebo morfolino,
Litky vzorce I jsou meziprokukty synthesy
neurotropné d&innych 1é&iv. Zptsob piipravy
spodivd v reakcich ftalidu se sodnymi solemi
p¥fsludnych 4-/terc.amino/thiofenold ve
vroucim etanolu.
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Tento vyndlez se tykd zpisobu p¥fpravy novych 2-/4/terc.aminofenylthiometyl/benzoovgch
kyselin obecného vzorce I,

Q—cu,s—< >—n ' 1/

COOH

ve kterém R zna¥df zbytek dimetylamino, pyrrolidino, piperidino nebo morfolino

Létky podle vyndlezu vzorce I jsou meziprodukty synthesy neurotropnich 1lé&iv, 2pisob
pfipravy litek vzorce I podle tohoto vyndlezu spolf{vd v reakci ftalidu se sodnymi solemi
4-/terc.amino/thiofenol& obecného vzorce II,

HS—< >—R 11/

ve kterém R znadf totéZ jako ve vzorci I, ve vroucim etanolu.

Vychozi 4-/terc.amino/thiofenoly byly vesmé&s v literatufe popsdny: 4-/dimetylamino/thio-
fenol /viz Banfield J.E., J.Chem.Soc. 1960, 456/ a ostatnf, tj. 4-pyrrolidinothiofenol,
4-piperidinothiofenol a 4-morfolinothiofenol v préci Kmoni¥ek V. et al., Collect. Czech. Chem.
Commun, 51, 937 /1986/. Podrobnosti tohoto zpisobu p¥ipravy jsou uvedeny v p¥ikladech,
jejichZ ufelem je ilustrovat moZnosti vyndlezu, av3ak ne vZechny tyto moZnosti vyderpdvajicim
zpisobem popsat. Ldtky vzorce I podle tohoto vyndlezu jsou nové. Jejich identita byla zaji¥téna
jednak analysami, jednak obvyklymi spektrdlnimi metodami. Jsou to latky vesmds krystalické,
ve 'vodé velmi mdlo rozpustné, rozpousté&jici se v8ak v roztocich alkalickych hydroxidd a
uhli&itand na roztoky p¥islufnych alkalickych solf,

P¥{klad 1

2-14-/Dimetylamino/fenylthiometyl}benzoovd kyselina /I, R = dimetylamino/

Rozpu¥té&nim 4,1 g sodfku ve 200 ml etanolu se p¥ipravi roztok ethoxidu sodného, p¥idad
se 27,4 :g 4-/dimetylamino/thiofenolu /lit.cirovdna/ a 23,0 g ftalidu, a smé&s se va¥{ 3 h pod
zpétnym chladidem. Etanol se odpa¥i ve vakuu, zbytek se rozpusti{ ve 100 ml vody, roztok se
2filtruje a filtrdt se neutralisuje kyselinou octovou na pH 6. Stédnim pfes noc a filtrac{ se
z{sk4 33,2 g /65 %/ surového produktu, t.t. 140 aZ 145 °c. Analyticky vzorek se pfipravi
rekrystalisac{ z vodného etanolu, t.t. 151 a% 153 °c,
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P¥{klad 2
2-/4-Pyrrolidinofenylthiometyl/benzoovd kyselina /I, R - pyrrolidino/
P¥ipravi se podobn& jako v p¥ikladu 1 z 12,0 g 4-pyrrolidinothiofenolu /lit.citovédna/,

8,7 g ftalidu a ethoxidu sodného /z 1,62 g sodfku/ ve 100 ml etanolu; 10,2 g /50 % /e
t.t. 193 a% 195 °C /etanol/.

P¥ f{klad 3
2-/4-Piperidinofenylthiometyl/benzoovd kyselina /I, R - piperidino/

Piipravi se podobn& jako pfede$lé dva produkty z 19,2 g 4-piperidinothiofenolu /lit.ci-
tovdna/, 13,0 g ftalidu a ethoxidu sodného /z 2,3 g sodfku/ v 80 ml etanolu; 14,5 g /45 3%/,
t.t. 146 aZ 148 °C /vodny etanol/.

P¥fLfklad 4
2-/4-Morfolinofenylthiometyl/ benzoovd kyselina /I, R = morfolino/
Pripravi se podobn& jako pfede¥lé z 11,7 g 4-morfolinothiofenolu /lit.citovédna/, 7,5 g

ftalidu a ethoxidu sodného /z 1,38 g sodfku/ v 50 ml etanolu; 11,6 g /60 %/, t.t. 123 a¥
124 °c /vodny metanol/.

PREDMET VYNAKALEGZU

Zplsob p¥ipravy novych 2-/4-terc,aminofenylthiometyl/benzoovych kyselin obecného vzorce I

Q—cuzs —@—n /17,

COOH

ve kterém R zna&f zbytek dimetylamino, pyrrolidino, piperidino nebo morfolino, vyznadujici
se tfm, %e ftalid se p¥ivede k reakci se sodnymi solemi 4-/terc.amino/thiofenolé cbecného

vzorce Il

s -
/11/,

ve kterém R zna&f{ totéf jako ve vzorci I, ve vroucim etanolu.
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