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Sposob wytwarzania 8-alkoksy-3H-pirydazyno-[4,5-b]-indolonéw4

Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarzania 8-alkoksy-3H-pirydazyno-[4,5-b}-indolonéw-4, w ktérych
grupa alkoksy zawiera 1—3 atoméw wegla, nowych zwiazkéw nie opisanych w literaturze, ktére mogg znalez¢
zastosowanie jako produkty posrednie w syntezie zwiazkéw o dziataniu leczniczym.

Wedtug wynalazku S-alkoksy-2-karboalkoksy-3-formyloindol, w ktérym grupa alkoksy zawiera 1-3 ato-
méw wegla, poddaje si¢ dziataniu hydrazyny w §rodowisku obojetnego dla reakcji rozpuszczalnika organicznego,
takiego jak dwualkiloamid kwasu alifatycznego, np. N,N-dwumetyloformamid, N,N-dwuetyloacetamid, lub eteru
cyklicznego, np. dioksanu, czterowodorofuranu, w temperaturze podwyzszonej korzystnie w temperaturze wrze-
nia mieszaniny reakcyjnej. Produkt reakcji wyodrebnia ni¢ np. przez rozciericzenie mieszaniny poreakcyjnej
woda inastgpnie oczyszcza przez krystalizacje z rozpuszczalnikéw organicznych np. z kwasu octoweo. Jako
hydrazyne stosuje si¢ korzystnie 80% wodzianu hydrazyny. 5-Alkoksy-2-karboalkoksy-3-formylo-indol, stoso-
wany jako produkt wyjéciowy, mozna otrzymaé wedtug sposobu cpisanego w zgloszeniu patentowym polskim
nr P 136378. ’ .

Przyktad. 247 g 5-metoksy-2-karbetoksy-3-formyloindolu, 2 ml 80% wodzianu hydrazyny i 12 ml
dwumetyloformamidu ogrzewano w temperaturze wrzenia mieszaniny pod chtodnica zwrotng w ciagu 1 godziny.
Nastepnie roztwdr ozighiono do temperatury pokojowej i rozcieficzono woda do objetosci 100 ml celem wydzie-
lenia surowego produktu. Mieszaning ozigbiono w lodéwce do temperatury okoto 0°C, wytracony osad ods-
czono, przemyto zimna woda iwysuszono. Otrzymano 2 g 8-metoksy-3H-pirydazyno-[4,5-b]-indolonu4, co
odpowiada wydajnosci 93%. Surowy produkt oczyszczono przez krystalizacje w kwasie octowym lodowatym
i alkoholu etylowym. Czysta substancja ma postaé krystaliczng (igty) o temperaturze topnienia 350°C. Zwiazek
zabarwiony jest na kremowo, rozpuszcza si¢ w kwasie octowym, alkoholu, dioksanie, nie rozpuszcza si¢ w wo-

dzie.
Analiza dla wzoru C, ; HyN; 0,

Obliczono: 61,4%C; 4,18% H; 19,5% N;
0Znaczono: 61,47%C; 427% H;, - 19,6% N;
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Zastrzezenie patentowe

Sposéb wytwarzania 8-alkoksy-3H-pirydazyno-[4,5-b]-indolonéw-4, w ktérych grupa alkoksy zawiera 1-3
atoméw wegla, znamienny tym, ze S-alkoksy-2-karboalkoksy-3-formyloindol, w ktérym grupy alkoksy zawieraja
1-3 atoméw wegla, poddaje si¢ dziataniu hydrazyny, korzystnie wodzianu hydrazyny w srodowisku dwualkilo-
amidu kwasu alifatycznego lub eteru cyklicznego, takiego jak N,N-dwumetyloformamid, N,N-dwuetyloacetamid,
dioksan lub czterowodorofuran w temperaturze podwyzszonej, korzystnie w temperaturze wrzenia mieszaniny
reakcyjnej.
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