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(54) Halogenderivaty kyseliny 3-fenyl-1-oxo-inden-
-2-yl octové a zpisob jejich pFipravy

(57) Re3eni se tyké novych halogenderi- ve kteEém Ré zna&i vodik a R® chlor
vétl kysdiny 3-fenyl-1~-oxo-inden-2-yl nebo R™ i R® brom, v prost¥edf mine-
octové obecného vzorce I rélni kyseliny, vyhodn& kyseliny siro-
vé piti 0 °¢,
(1), , 7

a R

5L O

Mg (1j)/

¢QOH
HOOC

ve kferémle zna&i vodik a R® chlor ne-
bo R* i R® brom, slou¥icich jako mezi-
stugen p*ipravy antineoplasticky G&in-
nych halogenderivatd benzo(c)fluorenu.
Jdejich pFiprava spo¥ivé v cyklizaci
odpovidajfcich halogenovanych difenyli-
takonovych kyselin obecného vzorce I1

1

R R?

COCH
HOOC
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vyndlez se tyké novych halogenderivéty kyselfnywsufthyl-IAOxo-inden-z-yl octové

obecného vzorce I R2

(1),
COOH , -

0

ve kterém Rl znal{ vodik a R2 chlor nebo r! i R2 brom,

Létky obecného vzorce I o vySe uvedeném v¢znamu R! a R® jsou cennymi mez iprodukty
pro pfipravu létek se zajimavymi biologickymi G&inky, predev3im tetracyklickych deri-
vétly benzo(c)fluorenu. Derivaty benzo(c)fluorenu vykazuji vyznamnou protinddorovou,
interferonogenni a antibakteri&lni aktivitu (k*epelka s pol., collect, Czech. Chem,
Commun, 47, 1258 (1982), 47, 1857 (1982), Vandurové a spol. Collect, czech, chen.
Commun, 47, 1867 (1982), A0 &. 212 669, USA patent &, 4,661.297, Smejkal a spol, Acta
virol. 29, 11 (1984))a latky obecné&ho Viorce I ‘jsou vyznamnymi prekursory pii jejich
syntéze,

tétky obecného vzorce I o vy3e uvedeném vyznamu R1 a R2 se podle vynélezu pFipravi

z odpovidajicich halogenovanych difenylitakonovych kyselin obecného vzorce IX

1 2

R

(11,
COOH

ve kterém Rl znati vodik a R2 chlor nebo RY i R2 brom, &s. autorské osviéd&eni &.
268889 cyklizaci v prostfedi minerélnt kyseliny, vyhodn& kyseliny sirové, pri o °c.

Podrobnéjsi Gdaje o pFipravé litek obecného vzorce I o vyde uvedeném vyznamu R
a r® vyplynou z nésledujfctho prikladu provedeni, kter¢ rozssh vynélezu nijak neomezuje,

priklad
Kyselina 3-(3-bromfenyl)-5-brom-1-oxo0-inden-2-yl octové

Za chlazeni ledem bylo do ti*fhrdlé banky opatiené zp&tnym chladi¥em a michadlem
vneseno 14 g (0,032 mol) kyseliny 3,3'—dibrom-difeny1itekonové do 22,4 ml (0,41 mol)
koncentrované kyseliny sirové, Cerny roztok byl za chlazeni michén 3 hodiny, Poté byla
reakini sm&s vlita do k&dinky s ledem a michéna a3 do jeho rozpudténi. vznikl§ %luts
sraZenina byla odséta a promyta vodou. Nato byla sraZenina pfevedena do Erlenmeyerovy
banky a prfidéno 130 ml vody a 3 g (0,075 mol) hydroxidu sodného a smis zahtivéna do
vy tvoi‘en{ homogenniho roztoku, ktery byl za horka gfiltrovén a okyselen koncentrovanou
kyselinou chlorovodikovou na pH = 3. Vylou&ens %luté sralenina byla odséta a su3ena vol-
né na vzduchu, Rekrystalizac{ z ethanolu byla z{skéna l&tka o teplot& tani 107 a% 110 %C.
Bylo ziskéno 11,8 g (88,6 %) produktu),

Analogicky byla pripravena kyselina 3~(3-chlorfenyl)—l-oxo-inden-z—yl octovl,
T.t = 102 a% 104 °c.
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PREOMET VYNALEZU

1. Halogenderivaty kyseliny 3-feny1-1-oxo-§nden-2-y1 octové obecného vzorce I
R

Rl .
(1),
O 1w
0

1 i R2 brom,,

ve kterém R} znali vodik a RZ chlor nebo R
2. Kyselina 3-(3-bromfenyl)-5-brom-1~oxo~inden-2-yl octové.
3. Kyselina 3-(3-chlorfenyl)-1-oxo~inden~2~-yl octové.

4, zplsob pripravy létek podle bodu 1 obecného vzorce I, vyznalujici se tim, Ze odpovida-
jiei halogenované kyseliny difenylitekonové obecného vzorce II

R R?
(11),
COCH
HOOC
ve kterém RY zna&t vodik a RZ chlor nebo rR! i R? brom, se cyklizuji v prostifedf mi-

nerélni kyseliny, s vyhodou kyseliny sirové, pfi o °c.
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