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l-(4~Aminofenyl)=6b-fluor-l,4-dihydro~4=-o0x0=
-7-piperazinylchinolin~3~karboxylovd kyselina

(57) Re3eni se tykd l-(4-sminofenyl)-6-
-fluor~l,4-dikydro-4-oxo-7-piperazinyl-

chinolin:}-karboxylové kyseliny vzorce I,
Tato novd, dosud nepopsand ldtka vykazuje
viznamny antibakteridlni Gdinek,
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Vyndlez se tykd le(4e-aminofenyl)eb-fluorel,4edihydroe4eoxo~7~piperazinylchino=
line3ekarboxylové kyseliny vzorce I

F:Ijiii:::[[:jiii]/ éOOH
K\N N . ‘ (1),
S @

N
e
H

Je zndmd vysokd udinnost fady substituovanych learylefefluorel,4~dihydro-4-oxo-
chiroline3ekarboxylovych kyselin proti 3irokému spektru bakterii (Chu,D.T.W, a spol.:
J. Med, Chem, 28, 1558 /1985/).

le(4=Aminofenyl)«6«fluor«l,4~dihydroed=oxo-T7~piperazinylechinolin~3-karboxylovd

. kyselina vzorce I je novad, dosud nepopsand ldtka, kterd md antibakteridlni aktivitu

grovnatelnou 8 nejuidinné j8imi ldtkami této skupiny. Minimdlni inhibidni koncentrace
in vitro proti Streptococcus pyogenes, Escherichia coli a Proteus vulgaris byly z2jide
tény niZ37 nebo rovny 1 mg/l.

Sloudeninu vzorce I lze podle vyndlezu pfipravit redukci ndmi jiZ d#ive popsané
6-fluor-l,4edihydro~le(4enitrofenyl)=d4-oxo=7~piperazinylchinolin-3-karboxylové kyse-
liny., Redukci lze podle vyndlezu provést siranem Zeleznatym v prostfedi vodného alka-
lického hydroxidu nebo vodného amoniaku.

Zplsob pripravy ldtky vzorce I podle vyndlezu je jednoduchy a poskytuje Zddanou
ldtku v uspokojivém vytéZku, Bli%3{ podrobnosti vyplyvaji z ndsledujicich piikladl
provedeni, Uvedené piiklady vyndlez pouze ilustruji, nikoliv omezuji,

Priklad 1

¥ vroucimu roztoku 6-fluor-l,4-dihydro-l-(4-nitrofenyl)-4-oxo=~7-piverazinylchi-
nolin-3-karvoxylové kyseliny (0,82 g, 2 mmol) v 50 ml.4% vodného hydroxidu sodného
byl pF¥ilit roztok 5,5 g heptahydrdtu siranu Zeleznatého ve 20 ml vody a vznikld re-
akéni smés byla vaPena pod zpdtnym chladidem 30 minut., Horkd reskdni smés byla vekuo-
vé zfiltrovdna a filtrdt byl okyselen octovou kyselinou a ochlazen, Nerozpustny podil
byl odsdt & oromyt chladnou vodou a pirekrystalovdn z 50% vodného methylalkoholu, Bylo
ziskdno 0,42 5 (55 %) ldtky o %.t, 256 a¥ 259 °c.

T¥ixlad 2

Pokus byl nroveden steind jako v pfikladu 1, misto 4% vodného roztoku hydroxidu
sodného byl pouZit 10% vodn/ amoniak, Bylo ziskdno 0,27 g (48 %) 14tky o t.t., 256 aZ

~Ar
0
25¢ C

Ve




€3 271643 Bl

PEEDMED vynfiirzu

l=(4=Aminoferyl)~befluorel,d=dihydro=4«oxo=T7=-piperazinylchinolin<l=karboxylovd kyse=
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