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Zpisob vyroby heterocyklickych lektam-esterd obecného vzor-
ce I, | |

(1)

»

ve kterém R znadf alkyl s 1 aZ 4 atomy uhliku a n je 1 nebo 2.

Sloudeniny vzorce I jsou dtlezitymi meziprodukty pri vyrobé
biologicky u¥innych létek.

Podstata zplsobu vyrdby podle vynélezu spo&ivd v tom, Ze se
diestery symetrickjch ketodikarboxylovych kyselin obecného vzor-
ce II,

ROOC—CH2~(CHZ)n-CO-Cﬂz—(CHZ)nfCOOR (I1)

ve kterém R i n maji shora uvedenj.vyznam, zghfivaji k varu s
tryptaminem vzorce II&J -

NHz (11D



224 980
ve vy3evroucim organickém rapoustédle, jako nap¥. v xylenu, di-
glymu, difenyletheru nebo v chlorbenzenu.

Nédsledujici priklady ilustruji, avSak nikterak neomezuji
obecnost zpisobu vyroby podle vyndlezu.

P¥{klad 1

Sm&s 0,80 g (5 mmol) trypteminu (III) a 1,01 g (5 mmol) di-
methyl-4-oxo-1,7-heptandiodtu (II, R = CHy, n = 1) v 15 ml xy-
lenu se zah#ivé k varu 6,5 h a rozpoust&dlo se oddestiluje za
sniZeného tlaku. Odparek se rozpusti v 50 ml chloroformu a pro-
myje se postupn& 15 ml 5% kyseliny chlorovodikové, 15 ml vody a
10 ml solanky. Po vysuSeni siranem sodnym se organickd vrstva od-
parfi ve vakuu a odparek se chromatografuje na 10 g silikagelu.
Spojené benzen-chloroformové eludty (3 a% 2:1) se odpa¥i na va=-
kuové odparce a zbytek se krystaluje z ethyl-acetdtu. Ziskd se

0,74 g (47,6 %) laktam-esteru vzorce I (R = CH;, n = 1) s tep-
lotou ténf 179 a% 181 °c.

Pd k lad 2

Smés 2,30 g (10 mmol) dimethyl-5-oxo~1,9-nonandioétu (11,

= CH3, n=2), 1,60 g (10 mmol) tryptaminu (III) a 35 ml di-
glymu se zahiivd k varu 12 h a potom se koncentruje za snifeného
tlaku. Odparek se chromatografuje na 25 g silikagelu. Spojené
benzen-chloroformové & aZ 2:1)eludty se odpa#f na rotadni vakuo-
vé odparce a krystaluji se z ethyl-acetdtu. Zisks se 1,54 g
(45,1 %) laktam-esteru vzorce I (R = CHy, n = 2), jeho%Z teplota
tént le¥i v rozmezi 152 a% 154 °cC.

Pr{iklad 3

Smés 1,61 g (7 mmol) diethyl-4-apo-1,7-heptandiodtu (II),
R = CHyCHy, n = 1) a 0,96 g (6 mmol).‘tryptaminu (III) se zahii-
v4 v 50 ml chlorbenzenu k varu 25 h. Reakdni smés se zpracuje
postupem podle p¥ikladu 1. Krystalisaci produktu z ethyl-acetdatu
‘se ziskd 0,77 g (39,5 %) laktem-esteru vzorce I (R = CHyCH,y, n = 1)

s teplotou téni 196 a% 199 °c,
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Postupem podle p¥ikladu 2 se z dibutyl-4-oxo-1,7-heptan-
diodtu (II, R = CH3CHZCHZCH2, n = 1) ziskd 20,7 % laktam-esteru
vzorce I (R = CH3CH20H20H2, n = 1) v podob& transparentniho skla.

Pr{klad 5

Postupem podle p¥{ikladu 2 s tim rozdilem, %e se misto dig-
lymu poutije difenylether, se ziské z dibutyl=5=-oxo=-1,9-nonan-
diodtu (II, R = CH3CHZCH20H2, n = 2) 2249 % laktam-esteru vzor-
ce I (R = CH3CH2CHZCH2, n = 2) v podob& transparentniho skla.
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Predmét vyndlezu
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NVO (1)

ROOC—(Cy), - Haln

ve kterdm R znad{ alkyl s 1 aZ 4 atomy uhliku a n je 1 nebo 2,
vyznadeny tim, Ze se estery symetrickych ketodikarboxylovych ky-
selin obecného vzorce 11,

! ~(CH ={7 Qe -
ROOC LH2 ‘”HB)n CO-CH (CH2)n COOR (I1)

o~
va ktorém B 1 n majl shora uvedeny vyznam, zahfivaji k varu s

tryptaminem vzorce 111
NH (I11)
N 2
H

ve vydaovroucim organickém rozpou$tédle, naprf. v xylenu, diglymu,
difenylatheru nebo chlorbenzenu.
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