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ktery je jednak meziproduktem synthesy
psychotropnd Wdinnych 16&iv, jednak mé
sdm o sob§ jistou sedativni, protikfefovou
s anxiolitickou W&innost. Zggsob pripra

létky azorce I spolivd v cy

isaci 2-~{amino-

acetamido}-3-(2-chlorbenzoyl) thiofenu

vefenin s

kyselinou octovou pod zp¥tnym

chladiZem po dobu 15 min, Tento Jjednoduchy
zgpisob ddvéd podstatn¥ vy33{ vytéZky nei
zpisoby popsané v literature.
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.Vyndlez se tykd zplsobu pfipravy 5-(2-chlorfenyl)-1,3-dihydrothienc(2,3-e)-1,4-dis-
zepin-2-onu vzorce I

QX @ ‘

Létka vzorce I Je jednak meziproduktem synthesy psychotropn¥ d¥innych 1é%iv, Jednek

mé sema o sob¥ Jistou sedativni, protikieZovou a anxiolytickou YZinnost. Jeji pFiprava
byla popsdna v literatufe (Hromatks O.. a Binder D., US. 3 872 089; Hellerbach J. a spol.,
US. 4 155 913) cyklisacf 2-(aminoacetamido)-3-(2-chlorbenzoyl) thiofenu jednsk verem

s ethanolem za pfitomnosti melého mnoistvi kyseliny mraven®f{, jednek sehfivénim s etha-
nolem s melym mnoZstvim kyseliny octové. Oba tyto zpisoby meJji nevihodu ve velmi nizké
vitdinosti (pFi prvnim byl nepf. shleddn vytsZek pouze 23 %).

Nyni bylo sji3t¥no, Ze cyklisace 2-{aminoacetamido)-3~(2-chlorbenzoyl) thiofenu
vzorce II
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probihd daeleko rychleji a s vyt&ikem pFibliZng dvo jnésobnym pii vafeni se ssmotnou kyseli-
nou octovou. Reakce ja potom skon¥ena b&hem 15 min a ziskany produkt qa velni 2iasty.
Tento novy zpisob pripravy ldtky vzorce I Je plredmétem tohoto vyndlezu.

Podrobnosti nového zpisobu pfipravy vyplyvaji z dédle uvedeného pFiklsdu provedeni,
ktery pouze ilustruje moZnosti vynélezu, avak nenf jeho ielem vEechny tyto m!nosti
vyderpdvajicim zplisobem popisovat. . ,

Roztok 54 g 2~-(aminoacetemido)-3-(2-chlorbenzoyl) thiofenu (Hromatke O. -a B;nder D.,
citovéno ) v 1 050 ml kyseliny octové se vefi 15 min pod zp&inym chladilem. Po ochlazeni
se odpa¥i ve vakuu a zbytek se rozpusti v 800 ml benzenu. TFepdnim roztoku s 500 ml
1,5% kyseliny chlorovodfkové se produkt prevede do vodné vratvy, kterd se promyje benzenenm,
zfiltruje a potom alkalisuje 750 ml 8,5% vodného roztoku hydrogenuhldéitenu sodného.

" Vylou&eny pevny produkt se zfiltruje, promyJje vodou a vysudil _Xe vekuu, 2iskd se 31,3 g
" surového 5-(2-chlorfenyl)-1,3-dihydrothieno(2,3~e)-1 y4-diazepin-z~onu tajfcihe  pii
218 a¥ 227 °C. Krystalizaci ze 300 ml etenolu a zpracovénim mateZnych louhl se z{ské
24,8 g (49 %) sisté 1étky tajicf pPL 228 a¥ 230 °C,
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Zpisob pH{pravy 5= (2-chlorfenyl)~1,3-dihydrothieno(2,3-e)-1,4-diezepin-2-onu vsoree I
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cykKlisaci 2-(aminoacetemido)-3-(2-chlorbenzoyl) thiofenu vzorce II
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vyznadujici ge tim, Ze reakce se provdd{ 15minutovym verem s kyselinou octovou.
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