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Vynilez se tyka zpisobu vyreby D-/5R,
8R, 1OR)-6-methyl-8-(1,2-dihydexyethyl)
ergelinu, spoéivajicim v redukci ketenové
karbenylevé skupiny a soulasné redukeci
maskevané aldehydické funkce v 1-/D-(5R,
8R, 10R)-6-methyl-8-ergelinyl/-3-/methyl-
thie/-3-/acetexy/acetonu na alkehelické :
funkce. Sedukce se provadi pisobenim natri-
unborohydridu od 0 °% de teplety varu re-

akéni smési.
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Vynilez se tyka zpfisebu vyreby D-/5R, S8R, 10R/-6-methyl-8-(1,2-dihydrexyethyl)ergelinu

vzorce I : g“
“«___~ CHCHyOH

u-cﬁ3

/1/.

HN

ktery je meziproduktem pfi synthese bielegicky aktivnich parcialnd synthetickych derivéti
ptirezenych némelovych alkaleidd. I kdy% latka vzorce I nevykdzala v bielegickém screenin-
gu (antinidadni a antilaktadni aktivita) vyrazné j§i Géinnest; je v3ak cennym meziproduktem
pro modifikace substdtuentd v poleze 8 ergolinového skeletu a k synthese latek strukturnd
blizkfch D-6-methyl-8-ergelinylacetamidu (Semonsky M. a spol.: Cellectien Czech.Chem.Commun.
36, 2200 (1971). resp. nicergelinu (Bernardi L.: Arzneimitel.-Fersch./Drug.Res/ 29, (8a),
1204 (1979), vyznalujfcich se vesmés pozoruhednou biologickeu aktiviteu.

Latku vzerce I lze podle vyndlezu piipravit z latky vzerce II

/11/,

L

redukci s natriumborehydridem v niZdim alkehelu, vfhodné methanelu, pfi teploté od O % az

do teplety varu reakdni smési, vyhedné pri teplotéd 20 az 25 °C.

Reakce latky I1 s natriumborehydridem spofiva v redukci karbonylevé skupiny ketonu na
hydrexyderivat, za soudasné redukce maskevané aldehydické funkce. K tomute uéelu lze rovnéi
pouiit i jinyeh redukinich pestupl vyuiivajicich komplexnich hydridd, jake lithiumaluminiume
hydridu v prestfedi tetrahydrofuranu nebo 1,2-dimethoxyethanu, nebe natrium dihydro-bis-
(2-methexyethexy)aluminadtu v prostiedi benzenu, redukce alkalickymi kevy ve vroucim alkehe-
lu, nebe redukce kevy v kyselém prestfedi. Uvedené zpiseby vSak maji urlité nevyhedy z hle-
diska pfipravy a prevedeni reakce, i iselace a Zistety konednéhe produktu, preti jedneduches-
ti postupu uvedenému v tomto vynilezu.

Latka vzerce II pouiivana jake vychezi surovina, je létkeu znimeu a snadne piipravitel-
nou podle na$eho &sl. auterského osvédéeni;

B1i2&{ pedrobnosti o zpisebu vyroby latky vzerce 1 vyplyneu z nasledujicfhe pfikladu
prevedeni, kterjy rezsah vynidlezu nikterak neemezuje.

Pfiklad 1
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K rezteku 3,72 g (10 mmel) 1-/D-(5R, S8R, 10R)-6-methyl-8-ergelinyl/-3-/methilthie/-3-
/acetexy/acetonu ve 150 ml methanelu se pkid4 po malych &4stech v pribdhu 3 hed 7,6 g (0,2
mel) natriumberohydridu a reakini smés se michd pfi tepletd 20 aZ 25 °c pe debu 6 hedin,
natei se penechd stat pri téie tepletd daldich 12 hedin., Pe rozleZeni reakéni smési vedeu
se reakéni predukt vyjme do chlerofermu a pe vysuSeni bezvodym siranem sednym a edpafent .
do sucha, se reakéni prediukt pfedist{ sloupcevou chromategrafii na silikagelu. Eluci chle-
roformu nejprve 5 20 % ebjemovymi ethanelu a pozdéji s 50 % objemovymi ethanelu se ziské
Bist4 latka, kterd po pFekrystalevani z ethanelu poskytne latku e tepletd tani 240 ai 242
°c, /P = - 112,5 (0=0,343, pyridin).

PREDMET VYNALEZU

‘L, Zplseb vareby D-(5R, 8R, 1OR)-6-methyl-8-(1,2-dihydrexyethyl)-ergelinu vzerce I

/1/,
HN
vyznadujici se tim, Ze se nechd reagevat latka vzorce II
~ CotH ¢ $CH3
\OCOCH3
N-CHa /11/,

HN

s natriumberehydridem v prestfedi niZ$ihe alkoholu, vyhednd v methanelu, pfi tepletd ed
0 °C de teplety varu reakéni smdsi, vyhednd pii tepleté 20 aZ 25 .
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