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(54) Kyseliny 2-arylfuro[3,2-b]lpyrol-5-karboxylové a spOsob ich pripravy

Podstata sp8sobu pripravy novych zld¥enin
odTa yyndlezu spo¥iva v tom, Ze sa nag etyl-
iz-arylfuro [3,2-b]pyrol-5-karboxyldty)rozpus-
tené v metanole alebo etanole pl8sobi zriede-
nym vodnym roztokom hydroxidu sodného alebo

draselného pri teplote varu rozpdstedla,
Kyseliny 2-arylfuro(3,2-b]pyrol-5-karbo-
lové 'pod¥a vyndlezu s charakterizované
vieobecnym vzorcom I
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Vynélez sa tfke kyselin 2-arylfure[3,2-b]pyrol-5-kerboxylovich a spdsobu ich pripravy.

Jednou & metdd pripravy karboxylovych kyselin je hydroljge ich esterov, ktord moZno
uskuto¥nit bud v kyslom alebo zésaditom prostredi (Eurente E. K.: The Chemistry of Carbo-
xylic Acidis and Esters, Edited by S. Patei Intersci.-Fubl., London. 1969, s. 505-568).
Alkalické hydrolyza etyltieno[?,3-b]-pyrol-s-knrboxylétov Je v literatdre popisand (Farnier
M., Soth S., Fournari P.: C. R. Acad. Sci Paris t 277, Serie C /1973/ 8. 1149).

Stddium literatdry ukdszalo, ¥e kyseliny 2-arylfuro (3,2-b]-pyrol-5-karboxylové neboli
doteras pripravené. Predmetom vyndlezu s kyseliny 2-nry1furo[3,2-b]pyrol-5-karboxylov6

vSeobecného vsorca I 2

n‘—@ \/)—Q;OH | (D,

kde R1 Je 4-tplyl alebo fenyl & Rz Je H alebo CH3 a spbsod iéh pripravy.

Podstata spbsobu pripravy kyselfn 2-arylfuro(3,2-b]pyrol-5-kerboxylovjch vzorca I
spodiva v tom, %e sa na etyl(2-arylruro[3,2-b] pyrol-j-karboxyldty) vieobecného vzorce II
(vid #s. sutorské osvedZenie &. 223 442 a 223 445 a Collect. Czechoslov. Chem. Commun 44,

1799 /1979/):
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kde R' a R2 majd horeuvedeny vyznem, rospustené v metanole slebo etanole pbsobi zriedenym
vodnfm rostokom hydroxidu sodného alebo draselného pri teplote varu rozpiltadla.

V§hody spbsobu pripravy slienin podYa vyndlesu spo¥ivaji okrem iného v tom, Ze reakcis
sa uskuto¥nuje v nendroinjch podmienkach a s dobrymi vitakkami, Pripsava horeuvedenych
kyselin I kyslou hydroly¥szou ich etylesterov II nie je vhodnd pre'msld stdlost furo(3,2-b]
~pyrolového zoskupenia v kyslom prostredf. ) .

létky podYa vynélezu predstevuji novd skupinu derivétov a mbZu najst uplatnenie ako
vjchodiskové zli&eniny pre nové typy heterocyklickgch zld&enin,

Predmet vynélgzu ilustrujd, ale neobmedzuji nesledovné priklady.

Pri{iklad 1

Kyselina 2-/4-tolyl/-4H~furo [3,2-b] pyrol-S-karboxylovd/Ia, kde R' Je 4-tolyl a R? Je H/.

Etyl(2-/4-tolyl/-4H-furo [3,2-b] pyrol-s-kafboxylét)(2,69 g, 10 mol) sa rogpusti
v etanole a pridd se 5 %-ny vodnfy rostok hydroxidu sodného (30 ml). Reek®nd zmes sea
sahrieva pri teplote varu rogpiitadle 2 hodiny. VyliZend sodnd sol kyseliny IIa sa roz-
pust{ v smesi etanol-voda (1:1), povari sa aktivnym uhlfm, prefiltruje sa a za chladenia
sa pridéva kyselina chlorovodikové (1:1) do slabo kyslej reakcie. Vypadnutd krystalickéd
létka sa odsaje a premyje vodou. Ziska sa 1,73 g (72 %) kyseliny 2-/4=tolyl/4H-furo(3,2-b]
pyrol-5wkerboxylovej ¥trukturdlneho vzorca Ia

(Ia),

ZldSenina Ia je kryStalickd ldtka, t.t. 253 °C (etanol).
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Sumdrny vzorec: CI 41-!"“03

Molekulovd hmotnost: 241 ,3

Elementdrna analyza: % C % H %N
mno¥stvo vypodftané: 69,70 4,59 5,80
mnoZstvo nédjdené: 69,64 4,50 5,88

Struktira Ia bola dokézané spektrdlnymi metddemi I, UF, 'H NR.

18: vy, /KBr, ca”'/ 1 640 /C=0/, 3 384 /N-H/
© UP:  Ayey /108¢/ /metencl, nm/: 321 /4,50/, 295 /4,31/ _
'H NMR /DMSO dg/: 6,77 /1H, 4, Cy-H/, 7,05 (1H, 44, Cg-H/, 11,57 /1H, bs, K-H/, 2,33

(34, s, CHy/, 7,70, 7,22 /4H, &, Bopn/, J3 6 = 1,8,

Analogicky sa pripravila z etyl(Z-fenyl-4H-furoP,2-b]pyrol-S-klrboxyutu)kyqelim
2-fenyl-4H-furo[3,2-b]pyrol-5~karboxylové /Ib, kde R Je fenyl a R® je H/ vo vitaiku 78 %

Struktirneho vzorca Ib ’.1 .
@) l COOM
0 / (Iv),
H
Zli¥enina Ib je kryStalickd ldtka t.t. 225 °C (metanol).
Sumédrny vzorec: C' 339)103 )
Molekulovéd hmotnost: 227,2 .
Elementdrna anelyza: %C % H %N
mno¥%stvo vypo¥{tané: - 68,72 3,99 6,17 ’
mnoZstvo ndjdené: 68,62 3,94 . 6,18

Struktira Ib bola dokészand spektrélnymi metddemi IO, UF, 'H NMR.

I8: vp.y /KBr, cm™'/: 1685 /C=0/, 3 391 (N-H/
UF: Apoy /108 / /metanol nw/: 337 /4,80/, 233 /3,84/

'H NMR /DMSO ds/: 6,75 /13, a, 0(3)—3/, 7,12 /14, a3, Cé-!'l/, 11,62 /iH, bs, N-H/, _7,25-7.93
/5H, M, Harom s J3,6 = 0,8, J4,6 = 1,8,
Priklad 2

Kyselina 2-/4-tolyl/-4-metylfuro[3,2-b]pyrol-5-karboxylové /Ic/, kde R' Je 4-tolyl a R?
3o CH, o ~

Etyl 2-/4-tolyl/-4-metylfuro [3,2-b] pyrol-5-kerboxyldt /2;83 g, 10 mol/ sa rosgpusti
v etanole a pridd sa 5 %-ny vodny rostok hydroxidu draselného /30 ml/, ReakZnd zmes sa
zahrieva pri ‘teplote varu rozpiStadla pofas 2 hodin. K roztoku sa pridd aktfvne uhlie,
prefiltruje sa a pridédva sa kyselina chlorovodfkovd /1:1/ do slabo kyslej reakcie. Vy-
padnutd kryXtalickd ldtka sa odsaje a premyje vodou. Z{ska sa 1,83 g /72 %/ Struktérneho
vzores Ic CHgy '
|

cn,fZ]/\N/g— COOH |

o A (Ie)
H

Zlu¥enina Ic je krytalickd 1ldtka, t.t. 238 af 240 °C.
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Sumdrny vzorec: C15H13N03

Molekuldvd hmotnost: 255,2

Elementérna analyze: %C . % H , % N

mnoZstvo vypo¥itand: 3 70,59 5,13 5,48
mno%stvo nédjdené: 70,39 5,16 . 5,52

Struktdra Ic bola dokdzand spektrdlnymi metdédemi IS, UF, 'H R,

18: vy, /KBr, en”'/ 1 640 /C=0/
UF: Amax/logg / /metanol, nm/: 340 /4,58/, 295 /4,31/

"M NMR /DUSO 4/t 6,80 /1H, d, C(qy-H/, 7,18 /1H, 4, C(g)-H, 3,94 /3H, 8, N-GHy/, 2,33

/34, s, CHB/’ 7,69, 7, 28 /4K, 4, Harom/ J3,6 = 0,8.

Analogicky sa z-etyl(2-fenyl-4-metylfuro(3,2-b] pyrol-5-karboxylétu) pripravila ky-
selina 2—renyl—4-mety1furo[3,2-b]-pyrol-ﬁ-ksrboxylové /1a, kde R' Je fenyl a R® je metyl/
vo vitasku 65 % Etruktdrneho vzorca Id

7 ‘ (Id),

Zld¥enina Id je kryStalickd 1ldtka, t.t. 188 af 189 °C (metenol).

Sumérny vzorec: C‘4HY1NO3

Molekulovéd hmotnost: 241,2 } .
Elementdrna enalyza: % C % H % N
mno¥stvo vypoditené: 69,70 4,59 5,80
mno%stvo nédjdené: 69,59 4,60 5,91

Struktsra IQ bola dokdzend spektrdlnymi metédami I8, UF, 'H NMR.

16: oy, /KBr, em™1/: 1 663 /C=0/

UF: hpey/108; / /metenol, ma/: 335 /4,68/, 207 /4,14/

'N NMR /DMSO dg/: 6,82 /1H, 4, C(3)-H, 7,27 /1H, d, C(g)~H/, 3,96 /3H, s, N-CHy/, T,42-
'7.86 /5“) m, Harom ’ J3,6 = 0,8. ’

Spektrdlne merania

InfraZervené spektré se nemerali na spektrometri (SPECORD 71 IR (Cerl Zeiss-Jena)].
Elektrénové spektrd sa nemerali [na spektrofotometri SPECORD UV VIS (Carl Zeiss-Jens)]
v oblasti 200 a% 800 nm pri koncentrécidch 2,10'5 21077 mo1.1”', 'H NMR spektrd boli’
nemerané na 80 MHz spektrometri [Bs 487 C TESLA]. Pri meran{ sa poufil vnitorny #tandard
hexemetylsilén.
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PREDMET VYNALEZU

1. Kyseliny 2-ary1furo[3,2-b} pyrol-5-karboxylové ‘vSeobecného vzorca I
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kde R' je fenyl elebo 4-tolyl a R° je H alebo ol
2. Spbsob pripravy kyselin 2-arylfuro[3,2-b]pyrol-5-kerboxylovfch podra bodu 1
vysnaleny tym, Ze sa na etyl (2-aryl-furo[3,2-b] pyrol-5-kerboxyldty ) vieobecného vzorea II
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2 majy uZ uvedeny vyenem,

xde R' a R

rospustené v metanole alebo etanole pdsobi zriedenym vodnym roztokom hydroxidu sodného
alebo draselného pri teplote varu rozpditadla.
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