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dusik v cyklickém systému

1

Vynédlez se tyké zplisobu vyroby kondenzovanych cyklickfch sloudenin, obsehujfcich dusik
v eyklickém systému, které je moZno zndzornit obeenym vzorcem I,
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R vodik, alkylovou skupinu s 1| a% 6 atomy uhlfku nebo aralkylovou skupinu se 7 a% 10
atomy uhliku, nap¥{ikled benzylovou skupinu,

‘'kde znemend

R' vodik, halogen, alkylovou skupinu s 1 a% 6 atomy uhl{ku nebo alkoxykarbonylovou

skupinu s 1 a¥ 6 atomy uhlfku v alkoxylové &dsti,

R2 vodik, halogen nebo alkylovou skupinu s 1 a% 6 atomy uhliku a

kruh zekresleny pferuSovanou &erou znamené p¥ipadny dal3i nakondenzovany benzenovy kruh, -
JakoZ 1 jejich soli s kyselinemi nebo zésadami.

Sloueniny .obecného vzorce I°,
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208470 2
kde
R’ znemend alkylovou skupinu 8 2 a% 4 atomy uhliku,

RS a R* mohou spolednd tvofit alkylendioxyskupinu s | a% 2 atomy uhliku, vézenou ne
dva sousedic{ atomy uhliku, nebo

ka¥dy ze symbold R3 a R‘, které jsou shodné nebo rizné, znamend vodik, halogen, alky-
lovou skupinu, alkoxyskupinu, aralkoxyskupinu, aelkylthioskupinu, alkylsulfinylovou skupinu,
alkylsulfonylovou skupinu nebo alkoxykarbonylovou skupinu a

R‘, R® a pferudovand ¥dra maji vyse uvedeny vyznam, se piipravuji zndmymi postupy
tak, Z¥e se slouleniny obecného vzorce II, '

2

B S . (1

Mol COOR

R‘T., . 2 -
¥" N” "NH-CcH=C

COOR®

kde

1

R, R2, p¥erusovand &éra, RS a R* maj{ vyse uvedeny vyznam &

Rs znamend slkylovou skupinu se 2 a% 4 atomy uhliku,

podrobi uzavieni kruhu pisobenim tepla nebo ve vhodném prostiedi. (Viz nap¥iklad: J. Am.
Soc. Chem. 70, str. 3 348 /1948/; J. Het. Chem. 10, str. 143 /1973/; Arzneim. Forsch.
/Drug. Res./ 22, str. 815 /1972/, J. Org. Chem. 33, str. 3 015 /1968/; US patentovy spis
&. 3 072 485; madarsky patentovy spis &. 166 577, ndmecky patentovy spis &, 2 513 930.)

Podle britského patentového spisu &. 1 147 760 a US patentového spisu &. 3 907 798
se z vjchozich isopropyliden-2-heteroaryleminometylénmelonétd obecného vzorce II1°,

R A (111°)
4" coo
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N =c ¢/ ¢

| NeHg
kde coo

R’, Ra, pferusovend ¥éra, ’> a maji vy3e uvedeny vyznem,

ziskajl uzavienim kruhu, provedenym pfi teplotd 250 °¢, popripad® kondenzované pyridol-
[1,2-a]pyrimidinové derivdty obecného vzorce 1V,

R
o2 /le {1v)
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o 7T
g

kde
', R?, prerudovend déra, R a R* majf vy¥e uvedeny vyznem,

ve vytdiku 25 a3 60 %. Tato reakce se provédl v "difylu", to Jest v eutektické sm@si dife-
nylu a difenyléteru.

Vyndlez spofivé na pFekvapujicim objevu, %e sloudeniny obsahujici dusik v cyklickém
systému, ktevé lze popsat obeenym vzorcem I, se ziskejil ve vynikajicim vytdZku uzavienim
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kruhu 2-heteroaryleminometylénmalondtd obecného vzorce 1II, provedenym v pritomnosti kyse-
lych kondenzadnich &inidel ze mirné teploty. Neoekdven# vysokfch vytdZki se doséhne proto,
%e pfi tomto zplsobu Jje mo¥no se vyhnout dekarboxylaci, ke které u znémych postupld vidy
dochézf. (Postupy znémé pro tento uWlel jsou popsény v britském patentovém spisu &islo

1 147 760 a US patentovém spisu &. 3 907 798.)

Jako kyselého kondenzedniho &inidle oo 8 vjhodou poufvé kyseliny polyfosfore¥né,
etylesteru kyseliny polyfosforednd a smdsi- kyseliny polyfosfore¥né a oxychloridu fosfores-
ného.

Prekvapivé byle zjiZtdno, Ze kdyi se na reekéni smés ziskanou po uzavieni kruhu piso-
bi prisludnym alkoholew. .schézi k esterifikaci a ziskd se hydrochlorid esteru sloudeniny
obecného vzorce I, vzniklého z pfisludného alkoholu, ve vynikajicim vytdiku. Ochlazenim
ester vykrystaluje a lze ho izolovat odfiltrovédnim z reakéni smési.

Je tedy pedm&tem vyndlezu zpisob vyroby kondenzovengch cyklickych sloudenin, obsahu-
Jiefeh dusik v cyklickém systému, obecného vzorce I, kde R, R', R? a kruh zakresleny pfe-
rudovanou #arou maji vySe uvedeny vyznam, jako¥ i Jjejieh sclf s kyselinami nebo zdsadanmi,
kteryto zplsob se vyznaduje tim, ¥e se isopropylidenester kyseliny 2-heteroerylaminometylén-

malonové obecného vzorce III,
",:«?\m (111)
)§§/ N/ c00 CHg |

NH-CH=C~ >c:
c00” “CH,

kde
Rl, R2 & pferuovand zakresleny kruh meji vyse uvedeny v¥znem,

podrobi v p¥{tomnosti kyselého kondenzadniho $inidla uzavieni kruhu p¥i teplotéch v rozmezi
od 50 do 200 °C, s vfhodou v rozmezi od 90 do 150 OC, nafef se zfskend reakéni sm&s rozlo¥i
vodou nebo alkoholem obecného vzorce V,

R~OH , ()
kde
R mé vySe uvedeny vyznam,

a popfipadd se v ziskené sloudenind obecného vzorce I pPemdni skupine R v Jinou skupinu R,
kde R méd jeden z vyde uvedenych vyznemld, tim, ¥e se sloudenina obecného vzores I hydroly-~
zuje z¥edénym louhem, 8 vfhodou 5% vodnym roztokem hydroxidu sodného za vzniku sloudeniny
obecného vzorce I, kde R znsmend vodik, nebo se sloulenina obecného vzorce I, kde R zneme-
né vodfk, esterifikuje alkoholem obecného vzorce V, kde R mé vy#e uvedeny vyznem, & vyho-
dou v p¥itomnosti plynndho chlorovodiku, &im¥ se zfiskd slouSenina obecndho vzorce I, kde
R mé vySe uvedeny vyznam a/nebo se ziskand sloudenina obecného vzorce I prem&ni ve svou
sl reakef se zdsadou nebo kyselinou, nebo se slouenina obecného vzoree I uvoln{ z p¥i-
sludné soli.

V¥chozi sloudeniny cbecného vzorce III je mo¥no p¥ipravit postupem popsenym v britském
patentovém spisu &, 1 147 759, z 2-heteroarylamind a isopropylidenmalondid v p¥{tomnosti
trietylesteru kyseliny orthomraven¥f. Jako 2-hetercaryleminu se s vyhodou pouZivd derivétd
2-sminopyridinu e 2-aminochinolinu. Vyhodnymi pPedsteviteli t¥chto sloudenin Jsou nap¥iklad
2-gminometylpyridiny, 2-aminohalogenpyridiny, 2-sminoalkexykerbonylpyridiny, 2~aminoalkoxy-
pyridiny, 2-aminopyridin, 2-aminochinolin, 2-aminohalogenchinoliny, 2-aminoalkoxychinoliny,
- 2-gminoalkenyloxychinoliny, 2-aminometyléndioxychinoliny.

Slouteniny obecného vzorce I jsou vyhodnymi meziprodukty p¥#i p¥ipravé sloulenin maji-
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cich enalgetickou, protizén¥dtilivou, antiartheriosklerotickou y&innost. Je jich rovn&Z mo¥no
pouzit bud semotnfch,nebo s prim¥sf vhodné nete¥né, netoxické tuhé létky nebo kapaliny ja-
koZto noside nebo Fedidla jeako létek mejicich entibakteridlnf, fungicidni nebo antielergic-
k¥ u&inek.

Sloufenin vyrobengch zpisobem podle vynélezu je moZno pouZivat v podob& farmeceutic-
kych prostfedki. Pro farmaceutické u¥ely je rovnd% moZno pouit p¥isludnych adidénich soli
8 kyselinemi a soll vytvolenfch s anorganickymi zdsademi.

‘ Jako adidnich solf s kyselinami se vfhodn® pouZivd soll vytvofenych s chlorovodikem,
bromovodikem, kyselinou sirovou, kyselinou citr6novou, kyselinou fumarovou apod.

S vyhodou je rovn¥% mofno pouZ{t soll sloudenin obecného vzorce I, kde R znamend vo-
dik s organickymi zéssdami, napPfklad aminoalkoholy, jeko je etanolamin, nebo s anorgenic-
kymi zdsadami obsehujfcimi s vfhodou alkalické kovy, zejména sodik,

Zpisob podle vyndlezu je bliZe objasnén v ddle uvedenjch p¥ikladech, které vSak nikte-
rak neomezuji jeho rozsah.

P¥{klaada 1

Ne olejové ldzni o teplotd v rozmezi 135 aZ 140 ©°C ge zahtivé 13,1 g isopropyliden-
[(6-mety1-2-pyridy1)aminometylén]malonétu ve smési 30,6 g oxychloridu fosforeného a 4,0 g
kyseliny polyfosfore&né. V zehiivéni se pokrafuje, dokud neskon¥i vyvin chlorovodiku, na~
%e? se pridd 80 ml etanolu k reakdni smési. Ziskeny roztok se ponechd zchladnout a uchové
se pres noc v chladni¥ce. VylouZené krystaly se odfiltruji a pFeliji etanolem. Z{skd se
12,3 g (vyté¥ek 91,6 % teorie) hydrochloridu etylesteru kyseliny 6-me tyl-4-oxo-4H-pyrido~-
{1,2-8) pyrimidin-3-kerboxylové. Ze ziskeného hydrochloridu se 10% hmot. roztokem uhlidite-~
nu sodného uvolni prislusné zdsade, kterd se pak prekrystaluje z etenolu. Ziské se etyl-
ester kyseliny 6-mety1-4-oxo-4H-pyrido[l,Z-a]pyrimidin-3—karboxylové o teplotd téni v roz-
mezi 99 a% 101 °C, '

Analyza pro 012H12N203:
vypodteno: 62,10 % C, 5,17 % H, 12,06 % N;
nalezenoc: 62,08 % C, 5,14 % H, 12,11 %N,
P¥r{klad 2

Postupem popsanym v p¥ikladu | se z vychoziho 1sopropyliden[(6—mety1-2-pyridy1)amino-
metylenlmalondtu z{skd reak®ni sm¥s, kterd po rozkledu isopropanolem skytd isopropylester
kyseliny 6-mety1—4-oxo-4H-pyrido[1,2-a]pyrimidin-3-karboxylové o teplotd téni{ v rozmezi
120 a% 121 °C ve vytéZku 88 % teorie.
Analyza pro C,3H14N203:

vypotteno: 63,41 $C, 5,73 % H, 11,38 % N;
nalezeno: 63,24 $ C, 5,69 % H, 11,44 % N,
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PFtklad 3 ‘

Postupem popsanym v pi¥ikladu 1 se z vychoziho isopropyliden[(6 metyl-2-pyridyl)amino~
metylén]malonétu ziskd reakéni smés, jejimZ rozkladem za pouZitf n-propenolu se ziské
n-propylester kyseliny 6-metyl-d~oxo-4H-pyrido[1,2-alpyrimidin-3-karboxylové o teplotd téni
v rozmez{ 99 a% 100 °C,

Analyza pro 013H14N203:
vypoéteno: 63,41 $C, 5,73 % H, 11,38% N;
nalezeno: 63,28 % C, 5,70 % H, 11,42 % X,
P¥{L{klad 4

Postupem popsanym v p¥{kladu 1 se z vychoziho isopropyliden((6-metyl-2-pyridyl)amino-~
metylénlmalondtu ziské reakéni smés, kterd po rozkladu n-butenolem skftd butylester kyse-
liny 6-metylw4-oxo~-4H-pyrido [1,2-alpyrimidin-3~karboxylové o teplotd téni 92 °C.
Analyza pro C|4H16N203:
vypogteno: 64,56 $C, 6,19 % H, 10,7%% N;
nalezeno: 64,76 ¥ C, 6,16 % H, 10,80 % N.
"P?*4{klad 5

Postupem popsaenym v prikledu | se z vychoziho isopropyliden(2-pyridylaminometyleén)-
malondtu ziskd reakdni sm&s, kterd po rozkladu etanolem skytd etylester kyseliny 4~oxo-
~4H-pyrido[1,2-alpyrimidin-3-karboxylové o teplotd tdni 111 °C,
Analyze pro C"Hloﬂzosz

vypoSteno: 50,55 % C, 4,62 % H, 12,84 % N;
nalezeno: 50,38 % C, 4,58% H, 12,93 % N.

Priklad 6

Postupem popsanym v p¥ikladu )| se z vychoziho isopropyliden{(3-metyl-2-pyridyl)amino-
metylénlmelondtu ziskd reakéni sm&s, kterd po rozkladu etanolem skyté etylester kyseliny
9-metyl-4-oxo-4H-pyridol1,2~-a]l pyrimidin-3-karboxylové o teplotd téni 149 ©°C.

Analyza pro 012H12N203:

vypolteno: 62,10 % C, 5,17 % H, 12,06 % N;

nalezeno: 62,24 ¥ C, 5,31 % H, 12,11 % N.

P¥{klad 7
) Postupem popsenym v prikladu 1 se z vychoziho isopropyliden[(4-metyl-2-pyridyl)amino-
metylénlmalondtu ziské reakdni smés, kterd po rozkladu etanolem skyté etylester kyseliny

8-metyl-4-oxo-4H-pyr1do[1,2-a]pyrimidin-}-karboxylové 0 teplot& téani v rozmezf{ 172 aZ 173
stupnd Celsia.
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Analyza pro 012HL2N203=

vypodteno: 62,10 %C, 5,17 % H, 12,06 % N;
nalezeno: 62,08 % C, 5,24 % H, 12,15 % N.

P¥r{i{klad 8

Postupen popsenym v piikladu 1 se z vychoziho isopropyliden{(5 metyl-2-pyridyl)amino-
metylénimalondtu ziskd reskéni smds, kterd po rozkledu etsnolem skytd etylester kyseliny
7-me tyl-4-oxo~4H-pyrido [ 1,2-al pyrimidin-3-karboxylové o teplotd téni 137 OC.

Anaglyza pro 0‘2H16N203:‘
vypodteno: 62,10 % C, 5,17 % H, 12,06 % N;

nalezeno: 62,18 % C, 5,14 % H, 12,01 % N.

Pr{4iklad 9

Postupem popsenym v p¥ikladu | se z vychoziho isopropyliden[(6-metyl-2-pyridyl)amino~
metylénlmelondtu z{ské reakéni sm¥s, kterd po rozkledu etanolem skytd etylester kyseliny
6-etyl-4-0xo~4H-pyrido [1,2-a] pyrimidin-3-kerboxylové o teplot¥ téni 89 °C.

. Analyza pro C,3H14N203:

vypo¥teno: 63,41 %$C, 5,73% H, 11,38 % N;
nalezeno: 63,55 % C, 5,74 % H, 11,40 % N.

PFriklad 10

Postupem popsanym v priklaedu 1 se 2z vychoziho isopropyliden[(4,6~dimetyl-2-pyridyl)-
aminometylén]malondtu z{sk# reakdni smds, kterd po rozkladu etanolem skytd etylester kyse-
liny 6,8-dimety1—4~oxo-4H-pyridq[1,Z-a]pyrimidin-3-karboxylové o teplotd tdnf 150 °C.

Analyza pro C‘3H14N203:
vypo¥teno:r 63,41 $C, 5,73 % H, 11,38 % N;

nalezeno: 63,39 %9 C, 5,80 % H, 11,45 %N.

Pr{i{kleaed 1

Postupem popsanym v p¥ikladu 1 se z vychoziho 1sopropy11den[(5-chlor-2-pyridyl)amino—
metylénlmalondtu ziské reakéni sm¥s, kterd po rozkladu etanolem skyté etylester kyseliny
7*chlor-4-oxo-4ﬂ-pyrido[1,2-a]pyrimidin—}—karboxylové o teplot# téni 134 °C.

Analyza pro C1159N203C1: ) '

vypodteno: 52,29 $ C, 3,99 % H, 11,09 % N, 14,03 % Cl;
nalezeno: 52,41 % C, 3,60 % H, 11,12 % N, 14,08 % Cl,
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Pr{klaad 12

Postupem popsenym v p¥fkledu 1 se z vychoziho isopropyliden[(5-etoxykarbonyl-2-pyri-
dyl)aminometylén]malonétu ziskd reak&ni sm&s, kterd po rozkladu etanolem skytd dietylester
kyseliny 4~oxo-4H~-pyridol1,2-alpyrimidin-3,7~dikerboxylové o teplot¥ ténf 117 °%C. *

Analyza pro c|3Hk4N2O5:

vypodteno: 56,11 ¥ C, 5,07 % H, 10,07 % N;
nalezeno: 56,02 % C, 5,20 % H, 10,12 % N.

Priklaad 13

Postupem popsanym v p¥ikladu 1 se 2 vychoziho isopropyliden(2-chinolinaminomety1éh)-
malondtu ziskd reakdni sm¥s, kterdé po rozkladu za pou¥iti etanolu skyté etylester kyseliny
1-o0xo-1H~pyrimido [1,2~a)chinolin-2-kerboxylové o teplotd ténf v rozmezi 89 a¥ 90 °C.

~ Analyza pro 015H12N203:

 vypokteno: 67,16 % C, 4,52 % H, 10,46 % N;
nalezeno: 67,14 % C, 4,49 % H, 10,32 % N.

Priklad 14

Postupem popsanym v priklaedu 1 se z vychoziho isopropyliden{(6-metyl-2-pyridyl)smino~
metylénlmalondtu ziskd reaskini smés, kterd za pou¥it{ metanolu k rozkladu skytd metylester
kyseliny 6-metyl-4-oxo-4H-pyridol1,2-alpyrimidin-3-kerboxylové o teplotd tén{i v rozmezi
137 a2 139 °C,

Analyza pro C‘1H10N203:
vypolteno: 60,55 % C, 4,62 % H, 12,84 % N;
nalezeno: 60,70 % C, 4,65 % H, 12,80 % N.

P¥riklad 15

Postupem popsanym v p¥ifkladu 1 se z vychoziho isopropyliden[(6-metyl-2-pyridyl)eminoc-
metylénlmalondtu za pouzit{ vody pro rozkled reakdni smési a iupravou pH reak¥ni sm&si na
hodnotu 3 a% 4 10% hmot. vodnym roztokem uhliitanu sodného a ndsledujfceim odfiltrovénim
a vysudenim vyloudenych krystald ziskd kyselina 6-metyl-4-oxo-4H-pyrido[1,2-alpyrimidin-
~3-karboxylovd, rozklddajici se pii teplotd v rozmezi 188 aZ 190 °C.

Analyza pro C1°H8N203:

vypo&teno: 58,82 % C, 3,95 % H, 13,72 % N;
nalezeno: 58,75 ¥ C, 3,96 $H, 13,68 % N.
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Pr{iklad 16

Postupem popsanym v pfikledu ! se z vychoziho isopropyliden{{4-metoxy~2-chinolyl)-
aminometylénlmalondtu ziské reekdni smis, kterd po rozkladu etanolem skyté etylester kyse-
liny 6-metoxy-i-oxo-1H-pyridol1,2-alchinolin-2-karboxylové o teplotd tdni v rozmez{ 130 a%
132 %c,

Analyza pro 016H14N204:
vypodteno: 64,42 % C, 4,73 % H, 9,39 % N;
nalezeno: 64,60 C, 4,78 % H, 9,36 % N.

P¥{klaada 17

Postupem popsanym v p¥ikledu ! se z vfchozfho isopropyliden(2-chinolylaminometylén)-
malondtu ziskd reakdni sm¥s, kterd po rozkladu metanolem skftd metyleater kyseliny !-oxo-
~1H-pyrimido [1,2-a]chinolin-2-karboxylové o teplot¥ tdni v rozmezi 167 aZ 168 °C.

Analyza pro 014H1°N203:
vypo&teno: 66,14 % C, 3,96 ¥ H, 11,02 % N;
nalezeno: 66,25 ¥ ¢, 3,89 % H, 11,05 % N.
Pr{klad 18

Postupem popsenym v p¥ikladu ! se z vychoziho isopropyliden(2-chinolylaminometylén}-
melondtu ziskd reakfni sm&s, kterd po rozkladu n-propenolem skytéd n-propylester kyseliny
1-oxo-1H-pyrimido[t,2-a] chinolin-2-kerboxylové o teplotd ténf v rozmezi 81 a% 82 °C,
Analyza pro C‘6H14N203:
vypo&teno: 68,08 %C, 5,0 % H, 9,93 % N;
nalezeno: 68,94 ¥ C, 4,98% H, 10,05 % N.
P¥rikled 19

Postupem popsenym v p¥ikladu 1 se z vychoziho isopropyliden(2-chinolylaminometylén)-
melondtu zi{skd reekdni smé&s, kterdé po rozkladu isopropanclem skytd isopropylester kyseliny
1—oxo-1H—pyr1m1d1n[1,Z-a]chinolin-2~karboxylové o teplotd ténf v rozmezi 166 a% 167 °C.
Analyza pro CygHy ,Ny04:
vypo%teno: 68,08 %C, 5,00 % H, 9,93 % N;
nalezeno: 68,18 ¥ ¢, 5,06 %H, 9,65 % N.
Pr{klad 20

Postupem popsenym v pifkladu ! se z vychoziho isopropyliden(2-chinolylaminometylén)-

malondtu ziskd reakdni smds, kterd po rozkladu n-butanolem skytd n-butylester kyseliny
l—oxo-lH—pyrimido[1,2-9]chinolin-Z-karboxylové o teplotd tdnf v rozmezi 76 a% 77 °C.
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Analyza pro C|7H16N203:
vypo&teno: 68,91 ¥ C, 5,44 $ H, 9,45 % N;
nalezeno: 68,80 ¥ ¢, 5,41 % H, 9,48 % N,
P¥1klad 21
Postupem popsanym v pfikladu | se z vychoziho isopropyliden{2-chinolyleminometylén)-

malondtu ziské reekéni sm&s, kterd po rozkledu benzylelkoholem skytd benzylester kyseliny
1~oxo0~1H~pyrimido [1,2~alchinolin-2-karboxylové o teplot¥ tdni v rozmezf 113 a% 114 OC,

Analyza pro 020H|4N2°3:
vypo&teno: 72,72 % C, 4,28 % H, 8,51 % N;
nalezeno: 72,75 % C, 4,22 % H, 8,68 % N.
PPiklad 22
Postupem popsanym v p¥ikladu ! se z vychozfho 1sopropyliden[(4—metoxy-2achinoly1)-
aminometylén]malonétu ziské reakéni{ sm¥s, kterd po rozkladu vodou skftéd kyselinu 6-metoxy-
-I-oxo-lH—pyrimido[l,2—e]chinolin—3-karboxylovou o teplot¥ ténf 220 °C.
Analyza pro c|4H'0N204:

vypolteno: 62,22 %C, 3,73 % H, 10,37 % N;
nalezeno: 61,98 % C, 3,75 % H, 10,40 % N.

Prikled 23

Postupem popsanym v p¥ikladu ! se z vychoziho isopropyliden[(4-chlor—2-ch1nolyl)amino-
metylénlmalondtu ziskd reak¥ni sm&s, kterd po rozkladu etylalkoholem skytd etylester kyse-
liny 6-chlor-I—oxo-!H—pyrimido[l,2-a]chinolin—3-karboxylové«o teplotd tént 179 °C.

Analyza pro C15H11N20301:
vypo&teno: 59,52 %C, 3,66 % H, 9,25 %N, 11,71 % Cl;
nalezeno: 59,00 % C, % H, % N, % C1,
Priklad 24

Postupem popsanym v p¥ikladu 1, avdak za poufiti isopropyliden[(3—etoxykarbonyl-2-
~-pyridyl)eminometylénlmelondtu jako vychozi létky a za poufit{ etanolu pro rozlo%eni re-
ak¥ni smési se. ziskd dietylester kyseliny 4-oxo-4H-pyridol[2,!1-alpyrimidin-~3,9-dikarboxylové
o teplotd téni v rozmezi od 106 do 108 °C.
Analyza pro 014H14N205:

vypo&teno: 57,93 %C, 4,86 % H, 9,66% N;
nalezeno: 57,48 % C, 4,86 % H, 9,65 % N.
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Priklad 25

Postupem popsenym v pfikladu 1, aviak za pouZiti isopropyliden[(3-etoxykerbonyl-2-
-pyridyl)aminometylénlmalondtu jako vychoz{ létky a za pou¥it{ metanolu pro rozlofeni re-
akdni sm3si se ziské etylester kyseliny 3-metoxykarbonyl-4-oxo-4H-pyrido [1,2-alpyrimidin-
~9~karboxylové o teplotd téni v rozmezi od 171 do 173 °C.

Analyza pro 013H12N205:.

vypo&teno: 56,72 % C, 4,38 % H, 10,14 % N;
nalezeno: 56,97 $ C, 4,28 % H, 10,09 % N.

Pr{klad 26

Postupem popsenym v p¥ikladu 1, aviak za poufiti isopropyliden [(4-etoxykerbonyl-2~
-pyridyl)aminometylén]malonétu a za poufiti etenolu pro rozloZeni reskdni sm3si se ziskd
dietylester kyseliny 4~oxo-4H-pyridol [1,2-a]pyrimidin-3,8~-dikerboxylové o teplot¥ téni
v rozmezi od 132 do 134 °C.

Analyza pro CI4H14N205:

vypodteno: 57,93 %¢C, 4,89 % H, 9,66% N;
nalezeno: 57,94 $ C, 4,89 % H, 9,67 % N.

Pri{klad 27

Postupem popsanym v p¥ikledu !, av3ak za pouZit{ isopropyliden [(4-etoxykerbonyl-2-
~pyridyl)aminometylén]malonétu jako vychozi létky a ze pouziti metsnolu pro rozloZeni re-
ak&ni sm¥si se ziskd etylester kyseliny 3-metoxykarbonyl-4-oxo-4H-pyridol[l,2—a]pyr1midin—
-8-karboxylové o teplot& téni v rozmez{ od 148 do 150 °C.

Analyza pro CI3H12N205:

vypodteno: 56,72 % C, 4,38 % H, 10,14 % N;
nalezeno: 56,36 % C, 4,38 % H, 10,02 % N.

P{klad 28
2
Postupem popsanym v prikladu 1, av3ak za pouZiti 1sopropyliden[(5-etoxykarbonyl-2-
npyridyl)aminometylen]malonétu jako vfchozi 14tky a za pou?iti metanclu pro rozloZeni re-
akéni smé&si se ziskd etylester kyseliny 3~metoxykarbonyl-4-oxo-4ﬂ-pyrido[I 2-a]pyrimid1n—
~T-karboxylové o teplotd tdéni v rozmezi od 153 do 154 ¢.

Analyza pro C]3H‘2N205:

vypoteno: 56,72 % C, 4,38 % H, 10,14 % N;j
nalezeno: 56,25 % C, 4,27 % H, 9,98 % N.
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P*r{klad 29

Postupem popsanym v piikladu 1, aev3ak za pou¥itf isopropyliden[(4—etoxy~2-chinoly1)—
aminometylénlmelonstu jako¥to vyehozi 1létky a za pou¥itf etanolu pro rozlofeni resk&ni smé-
si se ziskd etylester kyseliny 6~etoxy-1-oxo-1H~pyrimido [1,2~alchinolin-2~karboxylové o
teplot& téni v rozmezi od 145 do 146 °C,

Analyza pro C‘7H16N204:

vypo&teno: 65,38 % C, 5,16 % H, 8,97 % N;
nalezeno: 65,50 $ C, 5,29 % H, 9,06% N.

PREDMET VYNALEZU

1. Zplisob vyroby kondenzovenych cyklickych sloud¥enin, obsahujfcich dusik v cyklickém
systému, obecného vzorce I, ’

R N (D

kde

R znemend vodfk, alkylovou skupinu 8 1 a% 6 atomy uhliku nebo aralkylovou skupinu
se 7 aZ 10 atomy uhliku, napffklad benzylovou skupinu,

Rl znamend vodik, halogen, alkylovou skupinu s | a% 6 atomy uhliku, slkoxyskupinu
8 1 a¥ 6 atomy uhliku nebo alkoxykarbonylovou skupinu s 1 a% 6 atomy uhliku v alkoxylové
datl, '

R® anemend vodik, halogen, nebo alkydovou skupinu 8 1 a% 6 atomy uhliku a

kruh zakresleny pferuSovanou &arou znamend p¥ipedny dal3{ nakondenzovany benzenovy
kruh,

JakoZ i Jjejich soll s kyselinemi nebo zdsademi, vyznafujicf se tim, Ze se isopropyliden-
-2~-heteroarylaminometylénmalondt obecného vzorce 111,

) .
R® Rl (111)

kde

R', R2 a preruSovan¥ zakresleny kruh majf vyde uvedeny vyznam,

podrobf v pritomnosti kyselého kondenza¥niho &inidla uzav¥en{ kruhu pfi teplotéch v rozmez{
od 50 do 200 °C, 8 vyhodou v rozmezi od 90 do 150 °C, nade? se ziskend resk&nf smis rozlo#i
- vodou nebo alkoholem obecného vzorce V,

R~-CH . )
kde
R mé v¥Se uvedeny vyznem,
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a popfipadé se v ziskené sloulenin¥ obecného vzorce I piemdni skupina R v Jinou skupinu R,
kde R mé jeden z viSe uvedenych vyznamd, tim, Ze se slouZenina obecného vzorce I hydroly-
zuje zred¥nym louhem, s vyhodou 5% vodnfm roztokem hydroxidu sodného za vzniku slouceniny
obecného vzorce I, kde R znemend vodik, nebo se sloufenina obecného vzorce I, kde R zname-
né vodik, esterifilkuje slkoholem obecného vzorce V, kde R md vySe uvedeny vyznam, s vyho~
dou v pritomnosti plynného chlorovodiku, ¥im¥ se ziskd sloufenina obecného vzorce I, kde
R mé vySe uvedeny vfznam a/nebo se ziskend sloufenina obecného vzorce 1 pfemdéni ve svou
sl reakc{ se zdsadou nebo kyselinou, nebo se sloulenina obecného vzorce I uvolni ¢ p¥i=
slusné soli.

2. Zpisob podle bodu 1, vyzna¥ujici se tim, e se jako vychozi slouZeniny pouZije
sloufeniny obecného vzorce III, kde

R‘ znamend vodik, halogen, slkylovou skupinu s 1 a% 6 atomy uhliku, elkoxyskupinu
s | a% 6 atomy uhliku nebo alkoxykarbonylovou skupinu s | af 6 atomy uhlfku v alkoxylové
4sti,

R? znemend vodik, halogen, alkylovou skupinu s | a%Z 6 etomy uhliku a

prerudovand zekresleny kruh mé vySe uvedeny vyznam.

3. Zpdsob podle bodu ! nebo 2, vyznedujici se tim, Ze se pro rozklad reakin{ smési
pouije vody.

4. Zpisob podle bodd 1 aZ 3, vyznaujici se tim, %e se pro rozklad reakdni sm&si po-
u¥ije alkoholu obecného vzorce V, kde R znemend alkylovou skupinu s- 1 aZ 6 atomy uhliku,
aralkylovou skupinu se 7 a% 10 atomy uhliku, naptiklad benzylovou skupinu.

5. Zpisodb podlé bodd 1, 2 a 4, vyzna¥ujic{ se tim, %e se pro rozklad reakdn{ smé&si
poufije metanolu, etanolu, n-propenolu, isopropanolu, n~-butanolu, benzylalkoholu.

6. Zpisob podle bodd 1 a%¥ 5, vyznafujfci se tim, Ze se slouZenina obecného vzorce I
pfeméni ve svou netoxickou adi¥n{ sil e kyselinou, bud organickou,nebo enorganicknn.

7. Zp&soﬁ podle bodd 1 a% 6, vyznadujici se tim, %e se k vytvofeni adi¥ni soli + ky-

selinou sloudeniny obecného vzorce I pouZije kyseliny mraven¥{, octové, citrdnové, salicy-
lové, chlorovodikové, bromovodikové, chloristé, sirové nebo fosforedné.

Severografia. n. p., zdvod 7. Most
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