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Spos6b wytwarzania nowych pochodnych naftyrydonéw-4

Przedmiotem wynalazku jest spos6b wytwarzania nowych pochodnych naftyrydonu-4 o
wzorze przedstawionym na rysunku znajdujacych zastosowanie w farmakologii jako zwnazkl
antybakteryjne.

Istota wynalazku polega na tym, ze surowiec w postaci 1,4-dwuhydro-1,N-naftyrydonu-4, w
ktéorym N oznacza atom azotu w pier§cieniu aromatycznym w pozycji piatej albo széstej albo
sibdmej, poddaje si¢ reakcji z dwumetylosulfotlenkiem i otrzymuje produkt w postaci 1-
metylotiometyleno-1,4-dwuhydro-1,N-naftyrydonu-4, w ktérym N ma podane wyZej znaczenie.

Wytworzony sposobem wedtug wynalazku zwigzek charakteryzuje si¢ aktywnos$cia antybak- -.
teryjna przeciw drobnoustrojom takim jak: Staphylococcus aureus, Streptococcus feacalis, Sorena
lutea, Escherichia coli, Proteus vulgaris i rettgeri, Klebsiella sp, Pseudomonas.

Przedmiot wynalazku jest objasniony w przyktadach wytwarzania 1-metylotiometylenao-1,4-
dwuhydro-1,5-naftyrydonu-4, 1-metylotiometyleno-1,4-dwuhydro-1 6-naftyrydonu-41 1-metylo-
tiometyleno-1,4-dwuhydro-1,7-naftyrydonu-4.

Przyktad I. Roztwér 0,5g 1,4-dwuhydro-1,5-naftyrydonu-4 w 10 ml dwumetylosulfotlen-
ku ogrzewa si¢ w temperaturze wrzenia przez 8 godzin. Nast¢pnie chlodzi si¢ go i oddzela od
wytraconego osadu, ktéry przemywa si¢ metanolem. Przesacz i metanol z przemycia osadu lgczy
si¢, rozcieficza woda i poddaje ekstrakcji chloroformem, po czym z warstwy chloroformowej
oddestylowuje rozpuszczalnik, a suchy ekstrat krystalizuje z mieszaniny kwasu octowego i wody.
Otrzymuje si¢ produkt w postaci 1-metylotiometyleno-1,4-dwuhydro-1,5-naftyrydonu-4 o tempe-
raturze topnienia 283-285°C. Wydajno§¢ procesu réwna si¢ 32% wydajnoéci teoretycznej.

Wyniki analizy zwiazku z sumarycznym wzorze Cy;oHioN2OS /206,27/
obliczono — 58,25% C, 4,85% H, 13,599% N
otrzymano — 58,86% C, 491% H, 13,63% N

Przyktad II. Roztwor 0,5g 1 4-dwuhydro- 1 6-naftyrydonu-4 w 10 ml dwumetyiosulfo-
tlenku ogrzewa si¢ w temperaturze wrzenia przez 8 godzin, a nastepnie po ochtodzeniu, rozciesicza
woda i poddaje ekstrakcji chloroformem. Z oddzielonej warstwy chloroformowej oddestylowuje
si¢ rozpuszczalnik, a suchg pozostato$¢ krystalizuje z mieszaniny benzenu i n-heksanu, Otrzymuje

A}



2 125310

si¢ produkt w postaci I-metylotiometyleno-1,4 -dwuhydro-1,6-naftyrydonu-4 o temperaturze to-
pnienia 158-160°C. Wydajnosé procesu wynosi 74,2% wydajnoéci teoretycznej. Wyniki analizy
zwiazku 0 sumarycznym wzorze CioH 0N20S /206,27/

obliczono — 58,25% C, 4,85% H, 13,59% N,

otrzymano — 58,32% C, 4,80% H, 13,20% N,

masa czasteczkowa — 206 M.

PrzyktadIIl. 1,0g l.4dwuhydro-1i,7-naftyrydonu-4 i 10 ml dwumetylosulfotlenku
ogrzewa si¢ w temperaturze wrzenia w ciggu 20 godzin. Roztwér wylewa si¢ do wody i poddaje
ekstrakcji chloroformem, po czym oddestylowuje rozpuszczalnik, a suchy ekstrakt krystalizuje z
etanolu. Po sublimacji I-metylotiometyleno-1,4-dwuhydro-1,7-naftyrydon-4 wykazuje tempera-
tur¢ topnienia 198-200°C. Wydajnos$¢ procesu wynosi 38% wydajnosci teoretycznej. Wyniki ana-
lizy zwigzku o sumarycznym wzorze CoH; 0N, OS /206,27/

obliczono — 58,25% C, 4,85% H, 13,59% N,
otrzymano — 57,90% C, 4,78% H, 13,70% N.

Zastrzezenia patentowe

1. Sposoéb wytwarzania nowych pochodnych naftyrydonéw-4 o wzorze 1, w ktérym N ozna-
cza atom azotu w pierscieniu aromatycznym w pozycji piatej albo szdstej albo si6dmej, znamienny
tym, ze naftyrydon-4 o ogélnym wzorze 2, w ktérym N ma podane wyzej znaczenie, poddaje si¢
reakcji z dwumetylosulfotlenkiem.

2. Sposob wedtug zastrz. 1, znamienny tym, Ze stosunek wagowy naftyrydonu-4 do dwumety-
losulfotlenku wynosi od 1:3 do 1:20.
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