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Sposób wytwarzania nowych pochodnych 5-nitropirolu

Przedmiotem wynalazku jest sposób wytwarza¬
nia nowych pochodnych 5-nitropirolu o wzorze
ogólnym 1, w którym R oznacza atom wodoru,
rodnik alkilowy zawierający 1—4 atomów węgla,
ewentualnie podstawiony grupą hydroksylową
alkoksylową, aralkoksylową, alkanyloksylową, kar-
bamoilową, jednoalkilokarbamoilową lub dwual-
kilokarbamoilową, lub rodnik aralkilowy, jak też
wytwarzania ich soli addycyjnych z kwasami.
Sposobem według wynalazku związki o ogól¬

nym wzorze 1 wytwarza się przez hydrolizę nitrylu
o ogólnym wzorze 2, w którym R ma wyżej podane
znaczenie, działaniem nadtlenku wodoru. Reakcję
prowadzi się w środowisku obojętnym lub alka¬
licznym, korzystnie przy lekkim ogrzewaniu.
Związki o ogólnym wzorze 1, posiadające właści¬

wości zasadowe mogą być przeprowadzane w zna¬
ny sposób w sole addycyjne za pomocą kwasów,
w odpowiednim rozpuszczalniku. Utworzoną sól
wytrąca się ewentualnie po zagęszczeniu roztworu
i oddziela się przez odsączanie lub dekantowanie.
Jako przykłady soli addycyjnych można wymie¬

nić zwłaszcza sole z kwasami nieorganicznymi jak
na przykład chlorowodorki, azotany, fosforany lub
siarczany, lub z kwasami organicznymi jak na
przykład octany, propioniany, maleiniany, "fuma-
rany, bursztyniany, benzoesany, pikryniany, sali¬
cylany, metanosulfoniany, p-toluenosulfoniany, lub
z pochodnymi podstawienia tych kwasów.
Nowe związki o wzorze ogólnym 1 i ewentualnie

ich sole wykazują cenne właściwości chemoterapeu-
tyczne. Stosowane są zwłaszcza jako środki prze-
ciwbakteryjne i przeciwwirusowe oraz do zwal¬
czania infekcji wywołanych przez pierwotniaki,

s taki jak pewne rodzaje ameb (na przykład Euta-
moelea Histolica), rzęsistki (na przykład Tricho-
monas vaginalis), albo wiciowce. Ponadto wyka¬
zują one działanie znieczulające.
Wynalazek wyjaśniony jest w poniższym przy-

10 kładzie.

Przykład. Do roztworu 7,0 g l-(2-hydroksy)-
etylo-2-cyjano-5-nitropirolu w 200 cm3 95% eta¬
nolu i 15 cm3 30°/o nadtlenku wodoru dodaje się
1,8 cm3 wodnego roztworu 6,0-n wodorotlenku so-

15 dowego i ogrzewa przez 3 godziny do temperatury
50°C.
Po ochłodzeniu zobojętnia się roztworem 4,0

n-kwasu solnego i zagęszcza pod ciśnieniem około
30 mm Hg do mniejszej objętości.

20 Pozostałą papkę krystaliczną odsącza się, prze¬
mywa wodą i suszy w eksykatorze do stałego cię¬
żaru pod ciśnieniem 50 m Hg. Otrzymuje się 5,5 g
1 - (2 - hydroksy) - etylo-2-karbamoilo-5-nitropirolu,
który po przekrystalizowaniu z octanu etylowego

25 ma postać żółtobeżowego krystalicznego proszku
o temperaturze topnienia 175—176°C.
Stosowany jako produkt wyjściowy l-(-2-hydro-

ksy)-etylo-2-cyjano-5 nitropirol otrzymuje się w na¬
stępujący sposób: Sporządza się roztwór z 20,8 g

30 2-cyjano-5-nitropirolu i 11,4 g metanolami sodowego
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w 250 cm3 bezwodnego etanolu, po czym dodaje
się 400 cm3 dwumetyloformamidu i usuwa etanol
przez destylację pod ciśnieniem około 50 mm Hg,
ogrzewając do 70—75°C w masie, następnie do¬
daje się 36 g jednochlorohydryny glikolu i ogrze¬
wa przez 4 godziny pod chłodnicą zwrotną. Po
ochłodzeniu odpędza się rozpuszczalnik najpierw
pod ciśnieniem 50 mm Hg, a następnie pod ciśnie¬
niem 0,4 mm Hg.
Pozostałość rozpuszcza się w 400 cm3 wody

i 900 cm3 chloroformu, oddziela się fazę organiczną
i kolejno przemywa wodą, 5°/o-wym roztworem
węglanu sodowego i ponownie wodą. Roztwór
chloroformowy suszy się nad bezwodnym siar¬
czanem sodowym i odparowuje do sucha, pod ciś¬
nieniem około 50 mm Hg.
Krystaliczną pozostałość zadaje się 15 cm3 chlo¬

roformu, odsącza się kryształy, przemywa kilkoma
cm3 tego samego rozpuszczalnika i suszy do stałego
ciężaru w eksykatorze pod ciśnieniem około 50 mm
Hg. Otrzymuje się 14,05 g l-(2-hydroksy)-etylo-2-

-cyjano-5 nitropirolu, który po wykrystalizowaniu
z mieszaniny benzenu z cyklokeksanenr (1:1) ma
postać krystalicznego biało-kremowego proszku
o temperaturze topnienia 114—115°C.

Zastrzeżenie patentowe

Sposób wytwarzania nowych pochodnych 5-nitro-
io pirolu o wzorze ogólnym 1, w którym R oznacza

atom wodoru, rodnik alkilowy zawierający 1—4
atomów węgla, ewentualnie podstawiony grupą
hydroksylową, alkoksylową, aralkoksylową, alka-
nyloksylową, karbamoilową, jednoalkilokarbamo-

15 iłową lub dwualkilokarbamoilową, lub rodnik aral-
kilowy, znamienny tym, że nitryl o wzorze ogól¬
nym 2, w którym R ma wyżej podane znaczenie
hydrolizuje się działaniem nadtlenku wodoru w śro¬
dowisku obojętnym lub alkalicznym, po czym

20 otrzymany związek o wzorze 1 przeprowadza się
ewentualnie w sól.

Wzórl

Wzór 2

Krak 1 z. 310 VIII. 68 270
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