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Vyndlez sa tyka odboru organickej synté-
zy a riedi pripravu novych 2-aryl-4-acetylfu-
ro[3,2-b]pyrolov.

Podstata spbsobu pripravy podla vyndlezu
spodiva v tom, Ze sa kyseliny 2-aryl-4H-fu-
ro[3,2-b]pyrol-5-karboxylové zahrievaji v
acetanhydride pri teplotdch 100 — 136 °C.

Zlideniny podla vyndlezu maji 3iroké po-
uZitie ako reakéné komponenty v organickej
syntéze. V podmienkach Vilsmeierovej re-
akcie (DMFA + POCls) poskytujia 5-formyil-
furo[3,2-b]pyroly. Ich alkalickd hydrolyza
vedie ku vzniku zédkladnych furo[3,2-bipyro-
lov. V polohach 4,5-furo3,2-b]pyrolového
skeletu davaja cykloaditné reakcie, napri-
klad s dimetylesterom kyseliny acetyléndi-
karboxylovej vznikaji nové furo[ 3,2-bJazepi-
nové derivaty.

2-Aryl-4-acetylfuro{ 3,2-b}pyroly podla vy-
ndlezu su charakterizované vieobecnym vzor-
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R znamena fenyl, 4-tolyl.
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Vyndlez sa tyka 2-aryl-4-acetylfuro[3,2-b]-
pyrolov a spésobu ich pripravy. Vhodnou me-
tédou na ich pripravu je dekarboxyladnd a-
cetyldcia kyselin 2-aryl-4H-furo[3,2-b]pyrol-
-5-karboxylovy§ch.

V3cobecne dekarboxyldcia karboxylovych
kyselin predstavuje jeduoduchi reakciu, kto-

rd moZnc uskutodnit celym radom postu- .

pov. Vyber metddy ovplyviiuje hlavne §truk-
tira vychodiskovej kyseliny, jej fyzikdlno-
chemické vlastnosti, ako aj fyzikdlne a che-
mické vlastnosti ofakdvaného produktu. V4g-
Sina dekarboxylaénych reakcii sa prevadza
v kvapalnej fdze bez katalyzdtora alebo v
pritomnosti homogénneho, & tuhého kataly-
z4atora.

Pri homogénne Kkatalyzovanej dekarboxy-
lacii karboxylovych kyselin sa z bazickych
katalyzdtorov asvedé¢ili primérne, .sekundér-
ne a tercidrne aminy a tieZ heterocyklické

~dusikové zliceniny.

Dusik obsahujice heterocyklické zludeni-
ny s NH vdzbou, napriklad pyrol, indol ale-

be karbazol su alkylovatelné alebo acylova-

teiné vo forme aniénu generované ich reak-
ciou so silnou zdsadou ako je napriklad amid
sodny, hydrid litny alebo organokovy. V lite-
ratire su opisané alkyldcie pyrolu (Heany
H. Ley J.: . Chem. Soc. Perkin Trans I 2292
/1972/), indolu (Garner E., Albisser ].: Che-
mistry and Industry 110 /1974/ acetylacia 2-
-(4-chlérfenyl)-5-etoxykarbonylfuro(3,2-b]-
pyrolu cestou N-litnej soli bola popisané
[Krutosikovd A., Kovaé J., Chudobovd M., I-
lavsky D.: Collection Czech. Chem. Commun.
45, 2949 /1980/) v narodénych reakénych pod-
mienkach.

Stadium literatiry ukazalo, Ze 2-aryl-4-ace-
tylfuro[3,2-b]pyroly neboli doteraz priprave-
né.

Predmetom vyndlezu s 2-aryl-4-acetylfu-
ro[3,2-b]pyroly vSeobecného vzorca I
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N
31
R O/
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kde

R je fenyl a 4-tolyl a spdsob ich pripra-
vy.
Podstata spOscbu pripravy 2-aryl-4-acetyl-
furo[3,2-b]pyrolov vzorca I spodiva v tom,
Ze sa kyseliny 2-aryl-4H-furof3,2-b]jpyrol-5-
-karboxylové podla autorského osveddéenia &.
233 408 vieobecného vzorca 11

H

N. H
" - coo

(1l

=3

kde

R méa hore uvedeny vyznam, zahrievaji v
acetanhydride pri teplotdch 100 — 136 °C.

Vyiody spdscbu pripravy zlienin podla
vyndlezu spotivaji okrem iného.v tom, Ze sa
reakcia dekarboxyldcie a stdasnej acetyla-
cie uskuto€iiuje v jednom stupni v nenérog-
nych podmienkach s velmi dobrymi vytaz-
kami, pri¢om sa ziskajd stabilizované 4-ace-
tylfuro[3,2-b]pyrolové derivaty. Latky, ktoré
s predmetom vyndlezu majd 3iroké pouZitie
ako reakéné komponenty v organickej syn-
téze. V podmienkach Vilsmeierovej reakcie
(DMFA + POCIs) poskytuju 5-formyl furo-
{3,2-b]pyroly. Ich alkalickd hydrolyza ve-
die ku vzniku zédkladnych furo[3,2-b]pyro-
lov podle autorsksdho osved&enia €. 234 973.
V polohach 4,5 furo [3,2-b]pyrolového ske-
letu davaji cykloadiéné reakcie, napriklad
s dimetylesterom kyseliny acetyléndikarbo-
xylove] vznikaji nové furo[3,2-b] azepinové
derivdty.

Predmet vynalezu ilustruji, ale neobmed-
zuji nasledovné priklady:

Priklad 1

2-Fenyl-4-acetylfuro[3,2-b]pyrol

-

Kyselina 2-fenyi-4H-furo]3,2-b]pyrol-5-kar-
boxylova (1 g, 4,4 mmol) sa zahrieva v acet-
anhydride (15 ml) pri teplote varu rozpis-
tadla podas 4 h. Prebytoény acetanhydrid sa
oddestiluje. Surovy produkt sa krystalizuje
z etanolu. Ziska sa 0,85 g 86 % 2-fenyl-4-ace-
tylfuro[3,2-b]pyrolu Struktirneho vzorca la

?OCHB
N
N/
0
(ral

Zlacenina la je krystalicks latka t.t. 112
stupiiov Celsia (etanol)

Sumdrny vzorec: C14H11NO2

Molekulova hmotnost: 225,25

Elementdrna % C % H % N
analyza:

MnoZstvo 74,65 4,92 6,22
vypoditané:

MnoZstvo 74,42 4,88 6,2

najdené:

Strukidra zludeniny Ia bola dokazané
spektrdlnymi metdédami IR, UV, 1H NMR.
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IR:
vmax (CHCI3 ecm~1) 1702 {C = 0)

uv:
Uma¢ (108 &) [metanol):
326 (4,22)

1H NMR (CDCI3):
2,53 (3H, s, CH3CO},
6,33 (1H, dd, Cs-H),
6,69 {1H, d, C3-H),
7,45 (1H, d, Cs5-H],
7,2—7,75 [5H, m, Harom],
IS,6=3,7 HZ)
]2'5=0,8 Hz.

Priklad 2
2-(4-Tolyl}-4-acetylfuro[3,2-b]pyrol (Ib)

Kyselina 2-(4-tolyl}-4H-furo[3,2-b]pyrol-
-5-karboxylovd (1 g, 4,04 mmolu) sa zahrie-
va v acetanhydride (20 ml) pri teplote 120
stupiiov Celsia poCas 6 h. Prebyto&ny acet-
anhydrid sa oddestiluje a surovy produkt sa
krystalizuje z etanolu. Ziska se 0,6 g 62 %
2-(4-tolyl)-4-acetylfuro( 3,2-b] pyrolu $truk-
tarneho vzorca Ib

C‘OCH3
N
7\ /
'CH3 0
(1b) _

Zlucenina Ib je kryStalickd latka s teplo-
tou topenia 142 °C (etanol).

Sumdérny vzorec: CisHi3NO2

Molekulova hmotnost: 239,13

6
Elementdrna 1% C % H % N
-analyza:
MnoZstvo 75,28 5,48 5,01
vypotitané:
MnoZstvo 75,18 ° 5,46 5,86
najdené: .

Struktdra zladeniny Ib bola doké&zané
spektrdlnymi metédami IR, UV a 1H NMR.

IR:
Vmax (CHCl3 cm—1):
1692 (C=0)

uv:
Yma: (108 ¢) (metanol, nm):
323 (4,20)

1H NMR:

3H, s, CH3-CsH4},

3H, s, CH3CO),

1H, dd, Cs-H],

1H, d, CsH),

1H, d, C5-H},

712 7,55 (4H, dd, Harom),
]S,6=3a7 HZ7 -
IZ,6=0’8 Hz.
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Spektrdlne merania:

InfraCervené spektrd sa namerali na spek-
trofotometri SPECORD 71 IR (Carl Zeiss, Je-
na). Elektronové spektrd sa namerali na
Spektrofotometri UV VIS (Carl Zeiss, Jena)
v oblasti 200—800 nm pri koncentrdciach
2,105 mol.1"1 !H NMR spektrd boli name-
rané na 80 MHz spektrofotometri BS 487 C
TESLA. Pri merani sa pouZil vndtorny $tan-
dard tetrametylsildin. Chemické posuvy § sa
uddvaja v ppm.

PREDMET VYNALEZU

1. 2-Aryl-4-acetylfuro[3,2-b]pyroly vseo-
becného vzorca I

COCH3

Vsl

R je fenyl a 4-tolyl.

2. Spo6sob pripravy 2-aryl-4-acetylfuro-
[3,2-b]pyrolov podla bodu 1, vyzna&eny tym,
Ze sa kyseliny 2-aryl-4H-furo(3,2-b]pyrol-5-
-karboxylové vSeobecného vzorca II

i

N,
0

(i)

kde
R méd uZ uvedeny vyznam, zahrievaji v
acetanhydride pri teplotdch 100 — 136 °C.




	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS

