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Sposdb wytwarzania 2-metylo-5-alkoksyindoli
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Przedmiotem wynalazku jest sposéb otrzymywa-
nia 2-metylo-5-alkoksyindoli, stanowigcych cenne
produkty poérednie w syntezie zwigzkéw organicz-
nych. Sluza one miedzy innymi do otrzymywania
podstawionych w pozycji 3 pochodnych indolu,
znajdujacych zastosowanie jako $rodki lecznicze
o dzialaniu przeciwzapalnym, psychotropowym,
analogi serotoniny, stymulatory wzrostu ro§lin i in-
ne. Poza tym 2-metylo-5-alkoksyindole moga by¢
produktem wyjSciowym do syntezy kwaséw 2-me-
tylo-5-alkoksyindolilo-3-octowych, stosowanych ja-
ko produkty poSrednie w syntezie lekéw o wlas-
no$ciach przeciwzapalnych i przeciwgoraczkowych.

Zwiazki, ktérych wytwarzanie jest przedmiotem
wynalazku nie sg znane z wyjatkiem 2-metylo-5-
-metoksyindolu.

Wedlug opisanych w literaturze sposob6éw 2-me-
tylo-5-metoksyindol otrzymuje sie przez ogrzewa-
nie kwasu 2-metylo-5-metoksyindolilo-3-karboksy-
lowego powyzej temperatury topnienia (C. D. Ne-
nitzescu, Bull. soc. chim. Romania, 11, 37 (1929) lub
w roztworze glicerynowym w .temperaturze 140°
z wydajnoScia 84,7% (A. N. Griniow, W. I. Szwe-
dow i A. P. Terentiew, Z. Obszcz. Chimii, 26, 1449
(1956). WyjsSciowy kwas otrzymuje sie podczas zmy-
dlania jego estru etylowego z wydajnoScia 68,3%.

2-Metylo-5-metoksyindol otrzymywano réwniez
metodg Fischera przez cyklizacje 4-metoksyfenylo-
hydrazonu acetonu (E. Spdth i O. Brunner, Ber.,
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58B, 518 (1925); N. B. Chapma, K. Clarke i H. Hug-
Res, J. Chem. Soc., 1424 (1965). ' )

Okazalo sie, ze 2-metylo-5-alkoksyindole mozna
otrzymywaé¢ z bardzo dobra wydajno$cig, przekra-
czajacg znacznie wydajnoéci podane w literaturze,
bezpoérednio z estr6w kwasu 2-metylo-5-alkoksy-
indolilo-3-karboksylowego podczas ogrzewania ich
w roztworze kwasu octowego w obecnoSci kwasu
siarkowego.

Sposobem wediug wynalazku ester alkilowy lub
aryloalkilowy kwasu 2-metylo-5-alkoksyindolilo-3-
-karboksylowego rozpuszcza si¢ w kwasie octo-
wym, do otrzymanego roztworu dodaje sie stezo-
nego kwasu siarkowego, korzystnie w stosunku mol
kwasu na mol estru, po czym mieszanine ogrzewa
sie w ciggu kilkunastu lub kilkudziesieciu minut
w podwyzszonej temperaturze, zwlaszcza w tempe-
raturze wrzenia mieszaniny reakcyjnej. Nastepnie
mieszanine oziebia sie, rozcieficza woda lub wylewa
na 16d i zobojetnia. Wydzielony produkt reakcji wy-
odrzbnia sie w znany spos6b. Wydajno§é surowego
produktu wynosi ponad 90%. Surowy 2-nfety10-5-
-alkoksindol mozna oczySci¢ przez destylacje pod
zmniejszonym ciSnieniem lub przez krystalizacje
z mieszaniny aceton-woda lub niZszy alkohol ali-
fatyczny-woda lub w znany sposéb.

Przyktad. Do roztworu 31,6 g estru etylowe-
go kwasu 2-metylo-5-metoksyindolilo-3-karboksy-
lowego w 72 ml lodowatego kwasu octowego do-
dano 15,2 g stezonego kwasu siarkowego, po czym
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mieszanine ogrzano do wrzenia i utrzymano w tej
temperaturze pod chlodnicg zwrotng w ciggu 30 mi-
nut. Nastepnie mieszanine poreakcyjng ochlodzono,
wylano na 16d i zobojetniono stezonym roztwo-
rem wodorotlenku sodowego. Wytragcony produkt
reakcji odsaczono, przemyto woda i wysuszono.
Otrzymano 20 g surowego 2-metylo-5-metoksyindo-
lu o temperaturze topnienia 75—79°. Po krystaliza-
cji z uwodnionego alkoholu etylowego zwigzek wy-
kazywat temperature topnienia 85°.

Zastrzezenie patentowe

-Spos6b  wytwarzania 2-metylo-5-alkoksyindoli,
znamienny tym, ze ester alkilowy lub aryloalkilo-
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wy kwasu 2-metylo-5-alkoksyindolilo-3-karboksy-
lowego rozpuszcza sie w kwasie octowym, dodaje
sie stezonego kwasu siarkowego, korzystnie w sto-
sunku mol kwasu na mol estru, po czym miesza-
nine ogrzewa sie w podwyzszonej temperaturze,
zwlaszeza w temperaturze wrzenia mieszaniny re-
akcyjnej, ochladza, rozcieficza wodg lub wylewa
na 16d i zobojetnia, a wytracony produkt wyodre-
bnia sie i oczyszcza przez destylacje pod zmniej-
szonym ci$nieniem lub przez krystalizacje z mie-
szaniny aceton-woda lub nizsze alkohole alifatycz-
ne-woda w znany sposo6b.

Zaklady Kartograficzne — C/816, 270
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