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Vynéalez se tyka kyseliny 3-anilino-1,5-di-
methyl-4-pyrazolkarboxylové a jejich este-
rt obecného vzorce |

ROOC —==1"CH,

kde R zna¢i atom vodiku nebo alkylskupinu
s 1 aZ 3 atomy uhliku, s vyhodou ethylsku-
pinu.

Tyto nové, dosud nepopsané latky slouZi
jako meziprodukty pro synthesu sloufenin
s protivirovy dfinkem.
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Vyndlez se tykd kyseliny 3-anilino-1,5-di-
methyl-4-pyrazolkarboxylové a jejich esterfi
obecného vzorce I

ROOC CH
3
& S

(I_.)

kde R znaé¢i atom vodiku nebo alkylskupinu
s 1 aZ 3 atomy uhliku, s vfhodou ethylsku-
pinu.

Uvedené sloufeniny jsou nové a slouZi ja-
ko meziprodukty pro pfipravu biologicky
vyznamnych prepardtli, zejména s protivi-
rovym u&inkem (¢&s. autorské osvédéeni &fs.
255 168).

Uvedené sloufeniny byly pfipraveny zpi-
sobem podle vynédlezu, jehoZ podstata spo-
¢ivd v tom, Ze se nejprve alkyluje sodn§ sfil
3-anilino-4-alkoxykarbonyl-5-methylpyra-
zolu, kde alkoxyskupina obsahuje 1 aZ 3 a-
tomy uhliku methyljodidem v dimethylform-
amidu pfi teploté 0 °C aZ 30 °C, s vyhodou
pii teploté 20 °C, za vzniku odpovidajictho
alkylesteru 3-anilino-1,5-dimethyl-4-pyrazol-
karboxylové kyseliny. Vznikly ester se zpd-
sobem podle vyndlezu zmydelni varem s vod-
né ethanolickym roztokem hydroxidu sod-
ného za vzniku kyseliny 3-anilino-1,5-dime-
thyl-4-pyrazolkarboxylové.

Nésledujici priklady provedeni vynélez
dokléadaji, ale nikterak neomezuji.

Priklad 1

Ethylester Kkyseliny 3—anilino-1,5-dimethyl-
-4-pyrazolkarboxylové

K roztoku 18,5 g 3-anilino-4-ethoxykarbo-
nyl-5-methylpyrazolu (75 mmol) ve 100 ml
dimethylformamidu bylo pfiddno za micha-
ni pod dusikem 2,5 g 80% hydridu sodného
a smés byla michdna 1 hodinu p#i teplots
20 “C. Po prikapani 11,8 g methyljodidu
(83 mmol) byla smé&s michdna dal3i 2 ho-
diny. Po odséati nerozpustného podilu byl
filtrat odpafen k suchu. Krystalizaci odpar-
ku z ethanolu bylo ziskdno 16,7 g latky
(85,8 %) o t. t. 90,6 a% 91,0 °C.

Pfiklad 2

Kyselina 3—anilino-1,5-dimethy1—4—pyrazolkar-
boxylové

K roztoku 13 g ethylesteru kyseliny 3-ani-
lino-1,5-dimethylpyrazolkarboxylové
(50 mmol) ve 200 ml ethanolu byl pfi teplo-
té 50 °C pFidén roztok 20 g hydroxidu sod-
ného ve 250 ml vody. Smés byla vaFfena pod
zpétnym chladiCem 2 hodiny, po ochlazeni
byl roztok okyselen koncentrovanou kyseli-
nou chlorovodikovou na pH 4 a vyloudend
latka byla odsdta a promyta vodou. Bylo zis-
kéno 10,2 g 1atky (88,2 %) o t. t. 1845 a¥
185,7 °C.

PREDMET VYNALEZU ‘

1. Kyselina 3-anilino-1,5-dimethyl-4-pyra-
zolkarboxylovd a jeji estery obecného vzor-
cel

ROOC —= CI~~I3

ar

kde R znac¢i atom vodiku nebo alkylskupinu
s 1 aZ 3 atomy uhliku, s vyhodou ethylsku-
pinu.

2. Zptsob pripravy kyseliny 3-anilino-1,5-
-dimethyl-4-pyrazolkarboxylové, vyznadujici
se tim, Ze alkylester kyseliny 3-anilino-1,5-

~
H I

~dimethyl-4-pyrazolkarboxylové, kde -alkyl
je methyl, ethyl nebo propyl, s vyhodou
ethyl, se zmydelni varem s vodn& ethano-
lickym roztokem hydroxidu sodného.

3. Zpisob pfipravy sloueniny podle bodu
1 vzorce I, kde R je alkylskupina s 1 aZ 3
atomy uhliku, s vyhodou ethylskupina, vy-
zna€ujici se tim, Ze se sodnd sil 3-anilino-
-4-alkoxykarbonyl-5-methylpyrazolu, kde al-
koxyskupina obsahuje 1 aZ 3 atomy uhliku,
s vyhodou 3-anilino-4-ethoxykarbonyl-5-me-
thylpyrazolu, alkyluje methyljodidem v di-
methylformamidu p¥i teplot& 0 °C aZ 30 °C,
s vyhodou p¥i teploté 20 °C,
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