WYKLAD 9

Uktady szescioczionowe

1. Pochodne chinolonu - moksifloksacyna (INN, moxifloxacin)
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Antybiotyki o szerokim spektrum dziatania, aktywne przeciwko
bakteriom Gram-dodatnim, Gram-ujemnym i beztlenowym.
Stosowane m.in. w infekcjach goérnych i dolnych drég
oddechowych, uktadu pokarmowego lub moczowego.



Sekwencja Grohe-Heitzera syntezy 3-karboksychinolonéw (1 — 5)

o Recent Pat. Anti-infect. Drug Discovery, 2006, 1, 33.
1 qukm J. Labelled Cpd. Radiopharm. 2000, 43, 795.
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1.2. Wyjasnienie przebiegu wybranych etapow
1.2.A. Sekwencja Grohe-Heitzera syntezy 3-karboksychinolonéw
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Chem. Rev. 2005, 105, 559.




1.2.B. Sekwencja Goulda-Jacobsa syntezy 3-karboksychinolonéw
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2. Pochodne piperydyny - metylfenidat (INN, methylphenidate)

Zarejestrowany w 1958 r. jako Ritalin® do leczenia przemeczenia,
nudnosci i depresji, a od 1960 r. stosowany w leczeniu
nadpobudliwosci (ADHD) u dzieci.

2.1. Synteza racematu
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20 : 80

Helv. Chim. Acta 1944, 27, 1748.

Konfiguracja erytro (lub treo)

- zwyczajowe okreslenie konfiguracji wzglednej przez analogie do erytrozy (lub treozy)

Ta konwencja nie ma zwigzku z konfiguracjg absolutng na centrach asymetrii w

rozpatrywanej pochodnej.
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2.2. Synteza asymetryczna (R,R)-metylfenidatu
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2.2.1. Wyjasnienie przebiegu wybranych etapow
Erytro-selektywna kondensacja aldolowa z udzialem enolanu boru
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Przebieg syntezy zw. 3 zgodnie z wariantem 2.
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3. Pochodne pirymidyny - trymetoprym (INN, trimethoprim)

Lek o dzialaniu przeciwbakteryjnym i przeciwmalarycznym
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US Pat. 3.049.544 (1962).

Ger. Pat. 1.795.586 (1974).
Ger. Pat. 2.635.765 (1978).
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4. Pochodne pirazyny - amilorid (INN, amyloride) Diuretyk (lek moczopedny), stosowany
w celu obnizenia cisnienia krwi.

l NaOH (- HCHO, - NH,)
OH
4 INfO
N" NH,
ll\/leOH/H+
o)

; [NfOMe

N""NH,

lm SO,Cly; (2) NH;

CI~ N, N" NH
A ™ 14




Diuretyk stosowany w terapii

5. Pochodne pterydyny - triamteren (INN, triamterene) choréb krazeniowych
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6. Pochodne fenotiazyny - promazyna i jej analogi (INN, promazine)

1
lR1-C|

QL QL 2 oty et O a0
N R N R Cl H,N R
H
3 2

S
@N]@LR Leki stosowane w terapii choréb psychicznych
|
R1

Nazwa preparatu R R
Promazyna (promazine) H
Chlorpromazyna (chlorpromazine) Cl
Metopromazyna (methopromazine) OCH, -CH,-CH,-CH,-N(CH,),
Triflupromazyna (triflupromazine) CF,
Acepromazyna (acepromazine) C(O)CH,
Trimeprazyna (trimeprazine) H
Lewomepromazyna (methotrimeprazine) OCH, -CH,-CH(CH,)-CH,-N(CH,),
Metiomeprazyna (methiomeprazine) SCH,

Rolski, S. ,,Chemia Srodkéw leczniczych” PZWL, W-wa 1968.
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