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Vyndlez se tykd zpdsobu vyroby tetracyklickych laktam-este-
r& obecného vzorce I,

N N0 (1)

ROOC

ve kterém R znadf alkyl s 1 aZ 4 atomy uhliku.

Sloudeniny vzorce I Jjsou nové a jsou dileZitymi meziproduk=-
ty pfi vyrobd biologicky udinnych létek.

Podstata zplsobu vyroby podle vyndlezu zdleZi v tom, Ze se
dilakton kyseliny hydrochelidonové vzorce II

0\_.0 0_/

(I1)
sahP{vé k varu s tryptaminem vzorce III
| | (III)
N~ NHp

H

nejprve v inertnim organickém rozpoudtédle, Jjako nap¥. v chloro-
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formu, tetrachlormethanu, benzenu, toluenu, chlorbenzenu, xyle-
nu nebo diglymu, a potom v alifatickém alkoholu obecného vzorce
IV,

R-OH (IV)

ve kterém R ma shora uvedeny vyznam, V pPitomnosti minerdlni ky-
seliny, Jjako napf. KkKyseliny chlorovodikové nebo sirové.

Nésledujici p¥iklady ilustruji, avsak nikterak neomezuji
obecnost zpisobu vyroby podle vynalezu.

Priklad 1

Smés 8,01 g (5040 mmol) tryptaminu (III) a 7,97 g (51,0 mmol)
dilaktonu kyseliny hydrochelidonové (II) se zahiivd k varu ve
180 ml diglymu po dobu 3 h. Reak&ni smés se ochladf a odpati ve
vakuu vodni vyv&vy. Odparek se rozpusti v 250 ml methanolu (1v,
R = CH ) a prid4 se 20 ml koncentrované kyseliny chlorovodikové.
Ziskany roztok se zahiivéd k varu 1,5 hH, ochladf se, neutralisuje
koncentrovanym vodnym roztokem amoniaku, a koncentruje ve vakuu.
Odparek se rozd&li mezi 200 ml chloroformu a 50 ml 90% kyseliny
chlorovodikové. Organickd féze se promyje 50 ml 5% vodného roz-
toku amoniaku, 2x 50 ml vody a nakonec 30 ml solanky. Po vysude-
ni bezvodym siranem sodnym se rozpoudtédlo oddestiluje za sniZe-
ného tlaku a zbytek se filtruje p¥es sloupec 60 g neutrdlniho si-
likagelu. Produkt se eluuje smési benzenu a chloroformu v pomé&ru
5 a¥ 1:1. Odparené spojené eludty se prekrystaluji z ethyl-ace-
tétu. Ziskd se 9,35 g (59,9 %) krystallckeho laktam-esteru (I,
R = CH ) s teplotou téni 178,5 aZ 180,5 c.

P¥rfklad 2

Postupem pbdle piikladu 1 s tim, Ze se misto diglymu pouZi=
je chlorbenzen a misto kyseliny chlorovodikové kyselina sirova,
se ziskd laktem~ester (I, R = CH3) ve vytéZku 48,6 %.

Priklad 3

.Smés 1,6 g (10 mmol) trypteminu (III), 1,61 g (10,3 mmol)
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dilektonu kyseliny hydrochelidonové (II) a 50 ml chloroformu

se zah#{véd k varu 5 h, ochladl se a odpaii za snifeného tlaku.
Odparek se rozpusti ve smési 150 ml butanolu (IV, R = CH (CH2 2CH2)
a 5 ml konceantrované kyseliny sirové, a zah¥{vd se k varu 5 h.
Ochlazeny roztok se alkalisuje nasycenym vodnym roztokem uhliéi-
tenu sodného a zpracuje se postupem uvedenym v p¥ikladu 1. Ziské
se 39,1 % (1,39 g) laktem-esteru vzorce I (R=CH (CHZ)ZCHZ) v
podob& transparenthiho skla, homogenniho podle TLC.

P¥{klad 4

Postupem podle p¥#fkladu 1 s tim rozd{lem, %e se methanol za-
m&n{ za ethanol se ziskéd laktam~ester vzorce I (R = CH3CH ) ve
vytéfku 52,8 %. Teplota ténf le%i v rozmez{ 196 aZ 199 °¢ (ethyl-
acetdt).
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Zpisob vyroby tetracyklickych laktam-esterd obecného vVZOor-

ce I,

N N0
H

ROOC

(1)

ve kterém R znad{ alkyl s 1 a% 4 atomy uhliku, vyznadeny tim,
%e se dilakton kyseliny hydrochelidonové vzorce Il

0

0\.—-0 | 0—7 (11)

zah?ivd k varu s tryptaminem vzorce III

| (I11)
N ‘ h"ﬂz_ -
H |
nejprve v inertnim organickém rozpou3tédle, jako nap¥. v chloro-
formu, tetrachlormethanu, benzenu, toluenu, xylenu, chlorbenzenu
nebo diglymu, a potom v alifatickém alkoholu obecného vzorce 1v,

‘R-OH (IV)

ve kterém R mé shora uvedeny vyznam, v pi{tomnosti minerdlni ky-
seliny, jako nap¥. kyseliny chlorovodikové nebo sirové.
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