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ReSeni se tykd zpisobu vyroby 5-hydroxy-
-6-formyl-TH-benzo/c/fluorenu spolivajiciho
ve formylaci 5-hydroxy-7H-benzo/c/fluorenu
pisobenim dichlormetylmetyletheru v prost¥ed{
dichlorethanu za katalyzy chloridem hlini-
tym.
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Vyndlez se tykd zpisobu vyroby 5-hydroxy-6-formyl-7H-benzo/c/fluorenu vzorce I

(1).

OH
CHO

Derivéty benzo/c/fluorenu jsou novou® skupinou farmakologicky aktivnich l4tek, u nichi
v zdvislosti na charakteru substituentl a poloze substituce v tetracyklickém skeletu byly
nalezeny protinddorové, antibakteridlni a protivirové G&inky, jak lze nalézti nap¥iklad
v autorskych osvédenich a publikacich AO 212 669 a 217 731; J. K¥epelka, J. Roubik, J.
Holubek, I. Vandurovd, Collection Czechoslovak Chem. Commun. 47, 1 258 /1982/, I. Vanéurovd,
J. K¥epelka, F. Smejkal, Collection Czechoslovak Chem. Commun. 47, 1 867 /1982/.

Latka vzorce I je z vySe uvedenych divodi cennym meziproduktem pro p¥ipravu biologicky
aktivnich latek, pfedev3im takového typu, kde sSubstituce v poloze 6 je rozhodujici pro
vyvoldni uréitého typu Glinnosti. Z analogie s vySe uvedenymi pracemi vyplyv4, Ze vhodna
substituce v poloze 5 a 6 vede k latkdm s G&inkem protivirovym a interferonogennim.

Podle vyndlezu se l&tka vzorce I pfipravuje tim, zplsobem, Ze se nechd reagovat létka

vzorce II

] e

OH

s dichlormetylmetyletherem vzorce IIL

C1,CHOCH (IT1)

3
pouzitym v mno¥stvi 1,1 a% 3 molekvivalentli, vyhodn& v mnoZstvi 2 molekvivalentli, v prostfed{
alifatickych chlorovanych uhlovodikd, vyhodné& dichlorethanu, za katalyzy chloridem hlinitym
pouZitym v mnozstvi 1 a% 2 molekvivalentl, p¥i teplot& 20 °c.

Reakci l&tky vzorce II s dichlormetylmetyletherem vzorce III lze provdd&t v prost¥edi
alifatickych c¢hlorovanych uhlovodikl, jako dichlormethan, chloroform, dichlorethan, tetrachlo-
methan; zvl1&8t& vyhodné se jevi z hlediska prib&hu reakce pouZitfi dichlorethanu. :

Reak®n{ sm&s se po provedeni reakce zpracovdvd obvyklym postupem: nap¥. po rozloZent
vodou a kyselinou chlorovodikovou a po odfiltrovdni pevného podilu se organicky podil
vyjme do chlorovaného rozpoust&dla a po vysuSeni a odpafen{ rozpou¥t&dla se surovy produkt
predisti sloupcovou chromatografif. Létka vzorce II je l&tka zndmd a je popséma (viz
J. K¥epelka, I. Vandurovd, J. Holoubek, M. M&lka, K. ReZdbek, Collection Czechoslovak
Chem: Commum. 47, 1 856 /1982/).

K p¥ipravé latky vzorce I, za ufiti 14tky vzorce II jako vychozi suroviny, lze pouZit
i dal3fch bé&¥ngych metod organické chemie zavddéjicich formylovou skupinu do sousedstvi
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aromatické hydroxyskupiny, avZak b&%Zné metody poskytujf{ sloZité reak&énf smdsi, v nich
je ZAadan& l4atka zastaupena s nizkym obsahem.

Podrobn&jsf dGdaje o p¥ipravé l&tky vzorce I vyplynou z nédsledujiciho p¥ikladu, ktery

v8ak rozsah vyndlezu nikterak neomezuje.
P¥riklad

K roztoku 1,15 g (5 mmol) 5-hydroxy-7H-benzo/c/fluorenu v 50 ml dichlorethanu ochlazenému
na 0 °¢ se p¥id4 b&hem 10 minut roztok 1,15 g (10 mmol) dichlormetylmetyletheru ve 4 ml
dichlorethanu a 1.0 g (7,5 mmol) chloridu hlinitého a reakéni smds se michd p¥i 20 °C po
dobu 4 hodin. Reak&ni smés se rozloZi vodou a kyselinou chlorovodikovou a po odfiltrovéni
pevného podilu se z filtrédtu oddéli organické vsrtva, vysu$i bezvodnym siranem sodnym
a odpa¥i se. Surovy produkt se &istf chromatografii na sloupci silikagelu za ufiti chloroformu
jako elu&niho ¢inidla. Spojenim jednotnych frakci a krystalizaci surového produktu se
zisk4 latka vzorce I o t.t. 166 a% 170 °c.

PREDMET VYNALEGZU

Zpliso vyroby 5-hydroxy-6-formyl-7H-benzo/c/fluorenu vzorce I

| OH

CHO

(1)

vyznadujici se tim, Ze se nechd reagovat 5-hydroxy-7H-benzo/c/fluoren vzorce II

y

OH

s dichlormetylmetyletherem vzorce III

Cl,CHOCH (III)

2 3

-
pouZitym v mno¥stv{ 1,1 aZ 3 molekvivalentd, vyhodné& v mnoZstvi 2 molekvivalentd, v prostf¥edi
alifatickych chlorovanych uhlovodikl, vyhodn& dichlorethanu, za katalyzy chloridem hlinitym

pouZitym v mnoZstvi 1 a% 2 molekvivalentl, p¥i teplot& 20 °c.
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