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Streszczenie

Zwiazki heterocykliczne zawierajagce w swojej strukturze atom azotu sg bardzo waznymi zwigzkami,
wiele z nich jest lekami ale ich rola nie sprowadza si¢ jedynie do chemii biomedyczne;.
Z powodzeniem wykorzystywane sg w wielu dziedzinach chemii i gat¢ziach przemyshu. W chemii
organiczne] mozemy je spotka¢ jako substraty lub katalizatory wielu waznych reakcji. Pomimo
dostepnej ogromnej literatury na temat metod otrzymywania zwigzkow heterocyklicznych uwazam,
ze ta wazna dziedzina wymaga dalszego wysitku badawczego. Z tego powodu swoja uwage skupitam
na opracowaniu nowych, wyrdzniajacych si¢ swoja prostota i ekonomicznym podejsciem syntez
jednych z najwazniejszych przedstawicieli zwigzkéw heterocyklicznych jakimi sg indole,
benzimidazole oraz chinoliny. Aby tego dokona¢ skupitam si¢ na wykorzystaniu orfo podstawionych
pochodnych nitrobenzenu. W tym celu wykorzystalam latwo dostgpne i niedrogie orto-podstawione

pochodne nitrobenzenu, charakteryzujace si¢ wielokierunkowa reaktywnoscia.

Synteza 2-trifluorometyloindolu zostata zaplanowana w dwoéch etapach i1 byla inspirowana metodg
Reisserta. Pierwszy etap polegat na acylowaniu grupy metylowej odpowiednio podstawionego
o-nitrotoluenu w warunkach zasadowych, drugi zas na reduktywnej cyklizacji produktu posredniego

z udziatem odpowiedniego reduktora (Zn/AcOH lub ditionian sodowy).

Otrzymanie chinolin podstawionych w pozycji 4 grupa elektronoakceptorowa (EWGQG) byto oparte na

trzyetapowej syntezie polegajacej na kondensacji typu Knoevenagla aktywowanych pochodnych



o-nitrotoluenu z aldehydem octowym, cyklokondensacji i redukcji N-tlenku chinoliny do odpowiedniej
chinoliny na ostatnim etapie syntezy. Powodzenie catkowitej syntezy - przy doborze warunkow
poszczegbdlnych reakcji - miato miejsce dla pochodnych z grupa cyjanowa, sulfonowa i estrowa.
Nie powiodta si¢ cyklizacja produktow kondensacji zwigzkow karbonylowych, a o-nitrotoluen

aktywowany grupg nitrowa nie dawat wlasciwego produktu juz na etapie kondensacji Knoevenagla.

Trzecia koncepcja pozwalajaca na otrzymanie szeregu pochodnych benzimidazoli zostata oparta
na przeksztalceniach pochodnych orfo-nitroanilin. W pierwszym etapie pod wptywem fosfiny
przeksztatceniu ulega grupa nitrowa w nukleofilowe centrum azotowe w postaci iminofosforanu ktory
nastgpnie jest poddawany reakcji z odpowiednim czynnikiem elektrofilowymi. W ten sposob zostaty
zsyntezowane rozmaite pochodne 2-funkcjonalizowanych benzimidazoli takie jak benzimidazolony,
benzimidazol-tiony, 2-amino- 2-alkilo- i 2-arylobenzimidazole. Szczegdlna uwaga poswiecona zostala
syntezie zwigzkow zawierajacych grupe 2-trifluorometylowa, a osobnym zagadnieniem, ktore zostato
pomyslnie rozwigzane byla synteza 2-funkcjonalizowanych benzimidazoli z podstawnikiem

alkilowym przy atomie azotu.



