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(57) Rezumat:

Inventia se referd la un derivat de 1,4-naftochinona-
2,3-disubstituitd cu proprietdti antitumorale si la un
procedeu pentru obtinerea acesteia. Derivatul conform
inventiei este o substantd microcristaling, solubild n
mediu alcalin, avand un punct de topire de 256...257°C.
Procedeul conform inventiei constd din punerea in
contact a unei solutii de 2-N-aminosalicil-3-clor-1,
4-naftachinond si tiouree ih metanol absolut, solutia

obtinuta se trateazd cu NaOH si se refluxeazd 1...2 h,
dupé ricire se adaugd acid acetic glacial, din care
rezultd, cu un randament de 65%, un produs micro-
cristalin care este purificat prin dizolvari repetate in
hidroxid de sodiu si reprecipitare cu acid acetic glacial.

Revendicari: 2
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DERIVAT DE 1,4 - NAFTOCHINONA - 2,3 - DISUBSTITUITA SI PROCEDEU DE
OBTINERE A ACESTUIA

Pisoschi Citilina Gabriela, Mitu Liviu, Banita Ileana Monica, Muresan Nicolae

DESCRIEREA INVENTIEI

Inventia se referd la un derivat de 1,4-naftochinona-2,3-disubstituita si la procedeul de
preparare a acestei substante care are proprietati antitumorale, antimicrobiene $i
imunomodulatoare. Activitatea sa biologicd se manifestdi in special in tratamentul
dismetabolismului grupelor SH.

In literatura de specialitate sunt mentionate date referitoare la unii dintre compusii
biologic activi derivati de la 1.4-naftochinona, fiind mentionate si procedeele de obtinere a
acestora (1-5).

Scopul inventiei este de a extinde gama compusilor chimici avand proprietati
antitumorale, antimicrobiene si imunomodulatoare, prezentand activitate biologica favorabila
in tratarea dismetaboliilor SH (cele datorate denaturarilor pe care le suferd grupele tiolice in
cadrul metabolismului intermediar).

Problema pe care o rezolva prezenta inventie este obtinerea unei noi substante din clasa
1.4-naftochinonei-2,3-disubstituite.

Derivatul de 1,4-naftochinona-2,3-disubstituita, conform inventiei, consta in aceea ci
este 2-N-salicilamino-3-tio-1,4-naftochinona, substantda cu actiune biologica antitumorala,
antimicrobiana si imunomodulatoare prezentand activitate biologicd semnificativa in tratarea
dismetabolismului grupelor SH. Este o substantd microcristalina. de culoare brun deschis.
solubild in DMSO, metoxid de sodiu si, in general, in mediu alcalin. Are punctul de topire de
256°-257°C.

Procedeul de obtinere a 2-N-salicilamino-3-tio-1,4-naftochinonei consta in aceea ca 2-
N-salicilamino-3-cloro-1.4-naftochinona se refluxeaza timp de 2.5 ore in mediu de metanol
absolut Impreuna cu tioureea. Din sarea de tiouroniu rezultatdi in urma refluxarii, are loc
izolarea produsului final, 2-N-salicilamino-3-tio-1,4-naftochinona, prin tratarea solutiei finale
cu acid acetic glacial.

Se da in continuare un exemplu de realizare a inven” iei:

Se dizolva 3,435 g (0.01 moli) de 2-N-salicilamino-3-cloro-1,4-naftochinona si 1,52 ¢

(0.02 moli} de tiouree in 100 ml metanol absolut. Solutia obtinuta se refluxeaza timp de 2.5
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ore pe baia de apa dupi care se concentreaza la volum mic. Solutia concentrata astfel obtinuta
se dilueaza cu 150 ml apa distilata si se alcalinizeaza prin adaugare de 8 g NaOH.

Solutia astfel rezultata se refluxeaza inca 1,5 ore. Dupa ricirea solutiei si adaugarea de
acid acetic glacial, produsul solid microcristalin de culoare brun-deschis rezultat se filtreaza
pe o palnie G4. se spala cu 250 ml apa distilata, apoi cu 50 ml metanol absolut $i se usuca in
exicator de vid pe KOH sau P,Os. Randamentul este de 65%.

Purificarea 2-N-salicilamino-3-tio-1,4-naftochinonei se realizeaza prin dizolvarea ei
repetata in solutie 1N de NaOH si reprecipitarea cu acid acetic glacial.

Inventia prezintd urmatoarele avantaje: i) largeste gama substantelor chimice biologic
active din clasa 1.4-naftochinonei, 2-N-salicilamino-3-tio-1,4-naftochinona avand proprietati
antitumorale, antivirale, antifungice, hepatoprotectoare si imunomodulatoare, fiind activa in
special in cazul dismetaboliilor SH; ii) procedurile de obtinere a 2-N-salicilamino-3-tio-1,4-
naftochinonei este relativ simplu si usor de realizat; iii) purificarea compusului se realizeaza

usor si nu necesita folosirea de substante chimice costisitoare;
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REVENDICARI

1. Derivatul de 1.4-naftochinoni-2,3-disubstituitd caracterizat prin aceea ca este 2-N-
salicilamino-3-tio-1,4-naftochinona, substanta cu actiune biologica antitumorala, antivirald,
antifungica. hepatoprotectoare i imunomodulatoare activd mai ales in dismetaboliilor SH.
Este o substanta microcristalind, de culoare brun deschis, solubild in DMSO, metoxid si
etoxid de sodiu i, in general, in mediu alcalin. Are punctul de topire de 256°-257°C.

2. Procedeul de obtinere a 2-N-salicilamino-3-tio-1.4-naftochinonei caracterizat prin
aceea cd se realizeaza sinteza prin refluxare timp de 2.5 ore pe baia de apa a unei solutii de 2-
N-aminosalicil-3-cloro-1.4-naftochinona si de tiouree in metanol absolut, izolarea produsului
facandu-se prin alcalinizarea solutiei cu NaOH, refluxarea ei timp de 1,5 ore si tratarea, in

final. a solutiei alcaline rezultate cu acid acetic glacial.
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