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A. Stikute, 1. Mierina un M. Jure (zinatniskas vaditajas)
KANELSKABES ANILIDU SINTEZE UN CIKLIZACIJA

Kanélskabes anilidiem 1 ir konstatéta plasa spektra biologiska aktivitate: antioksidantu,
antigenotoksiska, pretiekaisuma un pretniezes iedarbiba. Sie savienojumi uzradijusi ari
pretvéza TpaSibas. 3.4-Dihidro-1H-hinolin-2-ona fragmentu saturo$ie savienojumi tiek
izmantoti mediciniskaja prakse (piemeram. Cilostazol. Carteolol, Aripiprazole) un ir petiti ka
potencidli atipiskie antipsihotiskie. antiproliferativie un pretkrampju Iidzekli, p38 MAP
kinazes un asins koagulacijas faktora Xa inhibitori un antidepresanti.
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Savienojumus 1 bitu @rti ieglit no malonskabes monoanilidiem 2 un aromatiskajiem
aldehidiem Knévenagela kondensacijas reakcija: Iidz Sim minéta metode galvenokart
izmantota antranilskiabes atvasindjumu - avenantramidu - iegiSanai. Malonskabes
monoamidus 2 ieguvam, Skelot meldrumskibi (3) ar atbilstoSiem aniliniem 4. DiemzZ&l nereti
malonskabes monoanilidi 2 reakcijas apstaklos viegli dekarboksilgjas, veidojot attiecigos
acetanilidus 5. Lai samazinatu anilidu 2 nevélamo dekarboksilésanos, veicam reakcijas
apstaklu optimizaciju un noskaidrojam, ka elektrondonorus aizvietotajus saturodu anilinu 4
gadTjuma reakciju nepieciesams realizét Gden? td virSanas temperatiird. Sados apstiklos
malonskabes monoanilidus 2 iesp&jams iegiit ar labiem iznakumiem. salidzinosi 7sa laika.
Sajos reakcijas apstiklos produktu 2 dekarboksilésanas bija nieciga.

Kané|skabes anilidus 1 méginajam sintez&t péc literatlira aprakstitas metodikas — veicot
savienojumu 2 reakcijas ar aromatiskajiem aldehidiem piridina vai toluola piperidina vai f-
alantna klatbatng skidinataja virSanas temperattrd. Ta ka Sados apstaklos reakcijas maisijums
saturgja tikai nedaudz v&lamo produktu 1. bet |oti daudz acetanilidu 5, méginajam optimizét
sintézes apstak|us. Noskaidrojam, ka, veicot reakciju etikskabé 75°C temperatiira, izejvielu 2
dekarboksil€sanas norit minimali un veidojas vajadzigie kondensacijas produkti, kurus talak
dekarboksil&jot var iegiit nepiecieSamos kané¢|skibes amidus 1.

M@Eginot veikt savienojumu 2 kondensdciju ar aromatiskajiem aldehidiem
trifluoretikskabg, ieguvam negaiditus reakcijas produktus — 1idz ar kondensaciju noritéja ari
izveidojusos kanglskabes anilidu karboksiatvasindjumu iekSmolekulara ciklizacija un
dekarboksilgsanas, veidojot 4-aril-3.4-dihidro-1/-hinolin-2-onus 6. legtie reakcijas produkti
saturgja ~90% 3.4-dihidro-1H-hinolin-2-onu 6. bet péc izdaliSanas savienojumu 6 iznakums
vidgji bija 60%.

Autori izsaka pateictbu AS ,.Olainfarm™ par stipendiju A. Stikutei.



