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Abstract — Czech

Vyvoj lécfiva bortezomibu 5 a jeho zasadni vyznam pro |éCbu mnohocetného myelomu
odstartoval zvySeny zdjem o syntézu a biologické hodnoceni derivatl boronovych kyselin,
predevsim k jejich protirakovinnym, protimikrobialnim, popf. dalSim aktivitam. Zaroven jsou
xanthony a jejich derivaty dlikladné studovany pro potencial v protirakovinné terapii, a pro
jejich antimikrobidlni, protizanétlivé, protivirové a antikonvulzivni Uc¢inky. Logickym spojenim
téchto dvou skutecnosti je orientace na syntézu boronovych derivati xanthon.

3,6-Dihydroxyxanthon 10 byl zvolen jako prekurzor pro vyvoj boryla¢ni procedury
xanthon(, zejména pro svou snadnou syntézu a dostupnost. Z 10 byl snadno pfipraven 3,6-
ditrifylxanthon 11. Syntézy 3,6-bis(pinakolatoboron)xanthonu 8 z 11 bylo dosahnuto pouzitim
bis(pinakolatodiboronu) Bzpin; jako boryla¢niho cinidla, za katalyzy Pd(dppf)Cl. komplexem s
pfisadou dppf ligandu a v pfitomnosti KOAc zasady. Alternativni cesta byla realizovdna
zaménou Bpin; za pinakolboran HBpin, v pfitomnosti EtsN jako bdze a bylo tak dosahnuto
vysSich vytézkud. 3,6-Bis(pinakolatoboron)xanthon 8 byl nasledné odchranén na pfislusnou
xanthon-3,6-diboronovou kyselinu 14, a to preménou pinakolboronatu na DEA-chranénou sul
v pfitomnosti diethanolaminu, a dvoufazovou (voda/aceton) kyselou hydrolyzou ziskané soli.

Ve snaze prostudovat dalsi borylaéni metody byla slou¢enina 10 smichdna s NaH v
pfitomnosti 4,4,5,5-tetramethyl-1,3,2,-dioxaborolanu, se zamérem ziskat 3,6-bis((4,4,5,5,-
tetramethyl-1,3,2,-dioxaborolan-2-yl)methoxy)-9H-xanthen-9-on 12 a odchranit jej v
(((xanthon-3,6-diyl)bis(oxy))bis(methylen))diboronovou kyselinu 13. Pouzité reakéni
podminky ale rezultovaly pouze v ¢aste¢nou reakci a byl ziskan 3-hydroxy-6-((4,4,5,5-
tetramethyl-1,3,2-dioxaborolan-2-yl)methoxy)-9H-xanten-9-on 12b. Poslednim pokusem
rozsitit borylace na dalsi derivaty xanthon( byla syntéza 2,7-dibromxanthonu 22 a 3,4-
ditrifyl-1-methylxanthonu 17.



