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Vyndlez se tykd zplsobu vyroby derivdtd 2,3-epoxypropanu
obecného vzorce I,
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0 = CH, = CH =~ CH,

ve kterém R' znadi atom vodiku, methylovou nebo ethylovou skupi-
nu a R2 znali atom chloru, bromu nebo nitrilovou skuﬁinu.

Litky obecného vzorce I, o vySe uvedeném vyznamu R & R2,

Jsou vhodnymi prekursory pro synthesu farmekologicky aktivnich
léatek ze skupiny derivdtl 4-aryl-l-naftolu, které lze povaZovat

za jednoduché modely antineoplasticky ddinnych ligndnd podofylo~
toxinového typue Vzhledem ke skutednosti, Ze antineoplastickd
aktivita ldtek této skupiny se vyrazné méni v zdvislosti na cha-
rakteru substituce 4-aryl-l-naftilového skeletu v polohdch 1, 2 a

3 (viz nap¥. naSe ¢sX. autorskd osvédfeni &, 195589, 201187,
203290, 203291, 207966, 210880, 212520%, respektive plivodni sdéle-
ni K¥epelka J. o Spe: Collection CzecheChemsCommun. 45, 2695, 2700
(1980), 46, 1523, 2116 (198l1), lze ldtky obecného vzorce I, o vy=
Se uvedeném vyznamu R~ g R2, povaZovat za cenné meziprodukty pro
p¥ipravu lédtek s antineoplastickym nebo jinym biologickym dlinkems

Litky obecného vzorce I, o vySe uvedeném vyznamu RL o R2, se

podle vyndlezu pripravuji alkyleci ldtek obecného vzorce II,
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ve kterém R* a R° maji vySe uvedeny vyznam, pisobenim 1 a% 10

molekvivalentl l-chlor-2,3~epoxypropanu, vyhodné 5 molekvivalen-
td, v prostPedi niZdiho alkoholu s 1 aZz 2 atomy uhliku v Yetézci,
v pritomnosti alkalického hydroxidu, vyhodnd hydroxidu sodného,
pou¥itého v mnoistvi 1 a% 2 molekvivalentd, vyhodnd 1,1 molekvi-
velentu, v rozmezi teplot od O °C a% do teploty varu pouZitého
prost¥edi,

Po probéhnuti alkyladni reakce se reaklni smési zpracuji
obvyklymi zplsoby, nap¥iklad po zeshusténi do suchagq odstranéni
anorganickych soli se surovy produkt preéisti krystalisaci z vhod-
ného rozpoudtédla nebo smési rozpoustédel,

Litky obecného vzorce I, o vySe uvedeném vyznamu t a R2, 1lze

pPipravit rovnéz za uZiti jinych postupld nebo zplsobi, béZnych
pro alkylece aromatické hydroxyskupiny, véetné pouziti katalyséd-
tort fdzového pFenosue PFednosti postupu podle vyndlezu je jeho
jednoduchost & nendroénost, aplikovatelnd ne provozni podminky.

Létky obecného vzorce II, o vySe uvedeném vyznamu Rt & RE,

jeou lédtky zndmé a snadno ziskatelné podle K¥epelka J. & &po:
Collection CzecheChemoCommun. 45, 2695, 2700 (1980) & nasSeho &sZ.
autorského osvéddeni

Prektické provedeni alkyladnich reakeci a zplsob vyroby létek
podle vyndlezu vyplyne z ndsledujiciho pPikladu provedeni, ktery
v3ak rozsah vyndlezu nikterak neomezuje.

l-(4~Fenyl=2,3=~dibrom-l-naftyloxy)-2,3-epoxypropan

K roztoku 20 g (0,5 mol) hydroxidu sodného ve 400 ml methano~
lu se pridd 164,4 g (0,435 mol) 4~fenyl-2,3-dibrom-l-naftolu a po
rozpusténi se najednou pfilije za michéni 201 g (2,175 mol) l=chlor~
~2,3-epoxypropanu & reakini smés se michéd p¥i teplotd 20 a¥ 25 °C
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po dobu 2 dnlie Po odpa¥eni do sucha se olejovity odparek rozt¥epe
mezi 300 ml chloroformu a 100 ml 2% roztoku hydroxidu sodného, V
chloroformovy podil se vyextrahuae 100 ml vody, vysusi se bezvo~-
dym sirenem sodnym a zahusti se ke krystelisaci. Prekrystalisovd-
nim surového produktu ze smési chloroform - methanol (1l:2), se
ziskd ldtks o teploté tdni 124 af 126 °c,

Anslogickym zpiisobem se p¥ipravi:
1-{4~fenyl-2,3~-dikyano-l-naftyloxy)=2,3-epoxypropan, tetdni 173
a% 175 °C (chloroform-methanol); '
1-(7-methyl=4~/4-methylfenyl/~2,3=-dibrom-l-naftyloxy)=2,3~epoxy=
propen , tetdni 121 a¥ 122 °C (benzen);
l-(7~ethyl=4=/4=ethylfenyl/=2,3=-dibrom=l=-naftyloxy)=2,3=epoxypro~
pan, totdni 86 a% 87 °C (benzen);
l1-(7-ethyl-4~/4~ethylfenyl/-2, 3-dichlor-l-naftyloxy)-2 3-epoxy-
propan, toténi 61 a¥ 64 °C (benzen).
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- Zpusob vyroby derivétﬁ 2,3=epoxypropanu obecného vzorce I,

@

0 - CH, = CH - CH2
ve kterém R znadi atom vodlku, methylovou nebo ethylovou sku-
pinu a R2 znati atom chloru, bromu nebo nitrilovou skupinu,
vyznedujici se tim, Ze se alkyluji létky obecného vzorce I1I,

Rl
(11),
g2 \

ve kterém R a R maji vySe uvedeny vyznam, pisobenim 1 aZ 10
molekvivalentd l-chlor-2,3-epoxypropanu, vyhodné€ 5 molekviva-
lentt, v progtiedi ni#siho alkoholu s 1 aZ 2 atomy uhliku v
fetézci, v pritomnosti alkalického hydroxidu, vyhodné hydroxidu
sodného, pou¥itého v mnoZstvi 1 a% 2 molekvivalentd, vyhodné
1,1 molekvivalentu, v rozmezi teplot od O °c a% do teploty va-
ru pouZitého prostiedi.
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