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Przedmiotem wynalazku jest sposéb otrzymywania
nowych pochodnych 2,3-benzo-4-azafluorenonu o wzo-
rze 1, w ktérym R oznacza atom chloru, grupe wodoro-
tlenowy, nizsza grupe alkoksylowa, zwlaszcza metoksy-
lowsa lub grupe fenoksylowa.

Wymienione pochodne s3 zwiazkami drobnokrysta-
licznymi o 26ltym zabarwieniu lub bezbarwne. W wodzie
s3 nierozpuszczalne. Badania farmakologiczne wykaza-
ly, ze posiadajg one dzialanie przeciwbélowe, co spraw-
dzono w teicie goracej plytki i fenylobenzochinonowym
u myszy. Wykazuja one réwniez dzialanie przeciwza-
palne na karageninowy obrz¢k lapy szczura. Ze wzgledu
na powyisze wlasciwoSci mogq one znaleZé zastosowanie
jako $rodki terapeutyczne.

Sposobem wedlig wynalazku pochodne o wzorze 1,
w ktérym R ma wyzej podane znaczenie, otrzymuje sie
na drodze reakcji pochodnej kwasu 2-fenylo-chinolino-3-
~karboksylowego o wzorze 2, w ktérym R oznacza atom
chloru lub grupe¢ hydroksylowa, a R’ oznacza atom chlo-
ru, grup¢ etoksylowg lub aminows, z kwasem polifosfo-
rowym o zawartodci najkorzystniej okoto 829, P,0O,. Pro-
ces prowadzi si¢ w temperaturze podwyzszonej korzyst-
nie w zakresie 130—160°C.

Jezeli sposobem wedlug wynalazku jako produkt korn-
cowy otrzyma si¢ zwigzek o wzorze 1, w ktérym R ozna-
cza grupe hydroksylowy, wéwczas pochodng t¢ mozna
ewentualnie przeprowadzi¢é w pochodng 1-chlorowg na
drodze reakcji z chlorkiem tionylu. Otrzymany jako pro-
dukt reakcji zwigzek o wzorze 1, w ktérm R oznacza
atom chloru moina réwniez ewentualnie przeksztalci¢
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w znany sposéb w pochodng 1l-alkoksylowg lub 1-feno-
ksylowa przez ogrzewanie odpowiednio z alkoksylanem
sodowym w metanolu lub z fenolem.
Whasdciwosci przedstawicieli zwigzkéw otrzymywanych
sposobem wedlug wynalazku przytoczone sa w tablicy.

Tablica
Zwiazek o Tempe-
wzorze 1 w atura Postaé Temperatu-
Nr| ktérym R topnie- krystalicz- ra topnie-
oznacza . na nia soli °C
nia
grupe
1 -CL 201 bezbarwne —_
igly (ben-
Zen)
2{ -OH > 400 Z6te igly 361 sodowa
(DMF) >400
3| -OCH, 152—154| bezbarwne —_
igly (cyklo-
heksan)
4| -OCcH, 244 bezbarwne _
plytki (to-
luen)
Przyklady ilustrujg sposéb wedlug wynalazku.

Przyklad 1. Chlorek kwasu 4-chloro-2-fenylo-chi-
nolino-3-karboksylowego (0,1 mola) ogrzewano z 10
krotng wagowo ilofcia kwasu polifosforowego o za-
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wartoéci 82% P,Os przez 3 godziny w temperaturze 130—
140°C. Nastepnie mieszaning reakcyjng wlano do wody
i zobojetniono stezonym amoniakiem. Wydzielony pro-
dukt oczyszczono przez Kkrystalizacje¢ z acetonu i ksyle-
nu. Otrzymano 1-chloro-2,3-benzo-4-azofluorenon z wy-
dajnoscig 78 %. _

Przyktad II. Amid kwasu 4-chloro-2-fenylo-chi-
nolino-3-karboksylowego (0,1 mola) ogrzewano z 10
krotng wagowo iloécia kwasu polifosforowego (82%
P,0;) przez 3 godziny w temperaturze 140—150°C. Pro-
dukt wydzielono i oczyszczono jak w przykladzie I. O-
trzymano 1-chloro-2,3-benzo-4-azafluorenon z wydajnos-
cig 529%.

Przyktad IIL Ester etylowy kwasu 4-hydroksy-2-
-fenylo-chinolino-3-karboksylowego (0,1 mola) ogrze-
wano z 10 krotng iloicia kwasu polifosforowego (829%
P,0;) przez 3 godziny w temperaturze 150—160°C. Mie-
szaning¢ poreakcyjng po ochlodzeniu wlano do wody i od-
sgczono osad. Osad rozpuszczono na gorgco w 809 eta-
nolu z dodatkiem 20% wodnego roztworu KOH. Po
ochlodzeniu z roztworu wykrystalizowala s6l potasowa
produktu. S6l rozlozono 10% kwasem solnym. Otrzy-
mano 1-hydroksy-2,3-benzo-4-azafluorenon z wydajnos-
cig 60%.

Przyklad IV. 1-chloro-2,3-benzo-4-azafluorenon
(0,01 mola) otrzymany wedlug przykladu I wprowa-
dzono do roztworu 0,01 mola metalicznego sodu w 50 ml
absolutnego metanolu i ogrzewano do wrzenia przez 1
godzine. Roztwér wlano do wody i odsaczono wytraco-
ny osad. Produkt oczyszczono przez krystalizacje z cy-
kloheksanu. Otrzymano 1-metoksy-2,3-benzo-4-azafluore-
non z wydajnosécia 80%.

Przyktad V. 1-chloro-2,3-benzo-4-azafluorenon
(0,02 mola) otrzymany wedlug przykladu II ogrzewano
do wrzenia przez 2 godziny w 25 g fenolu. Po ochlodze-
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niu dodano do mieszaniny reakcyjnej 100 ml etanolu i
wlano roztwér do 500 ml 509% wodorotlenku potasu.
Odsaczony osad suszono i krystalizowano z ksylenu. O-
trzymano 1-fenoksy-2,3-benzo-4-azafluorenon z wydaj-
noscig 46%.

Przyktad VI. 1-Hydroksy-2,3-benzo-4-azafluore-
non (0,1 mola) otrzymany wedlug przykladu III ogrze-
wano w 200 ml chlorku tionylu. Po oddestylowaniu oko-
lo 100 ml nadmiaru rozpuszczalnika pozostalo$§¢ wlewa-
no do 500 g lodu. Wytrgcony osad po odsgczeniu roz-
cierano w steZzonym amoniaku i oczyszczono jak w przy-
kiadzie I. Otrzymano 1-chloro-2,3-benzo-4-azafluorenon
z wydajnoscig 70%.

Zastrzezenia patentowe

1. Sposéb otrzymywania nowych pochodnych 2,3-
-benzo-4-azafluorenonu o wzorze 1, w ktérym R ozna-
cza atom chloru, grupe wodorotlenows, nizszg grupe alko-
ksylows, zwlaszcza metoksylowg lub grupe fenoksylowa,
znamienny tym, ze pochodng kwasu 2-fenylochinoli-
no-3-karboksylowego o wzorze 2, w ktérym R oznacza
atom chloru lub grupe hydroksylows, a R’ oznacza atom
chloru, grupe¢ etoksylowg lub aminowa poddaje si¢ reak-
cji z kwasem polifosforowym, a otrzymany zwiazek o
wzorze 1, jezeli R oznacza grupe hydroksylowg ewentual-
nie przeprowadza si¢ w pochodng 1-chlorowa na drodze

_reakcji z chlorkiem tionylu i zwigzek o wzorze 1, w ktérym

R oznacza atom chloru ewentualnie przeprowadza sie w
znany sposéb w pochodng l-alkoksylowg lub 1-fenoksy-
lowg. } o

2. Sposéb wedlig zastrz. 1, znamienny tym, Ze pro-
dukt we wzorze 1, w ktérym R oznacza atom chloru prze-
ksztalca si¢ w pochodng 1-alkoksylowg lub 1-fenoksy-
lowa przez ogrzewanie odpowiednio z alkoksylanem so-
dowym w alkoholu lub z fenolem.
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