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(54) Zpiisob vyroby N-benzoylovych derivati 1-fenylalkyl-4-aminopiperidinu"

1
Vynélez se tykd zplisobu vyroby N-benzo-

ylovgch derivdtd 1-fenylalkyl-4-aminopipe-
ridinu obecného vzorce I

RZ &
CONH—CN—CH-B“AP ,
Ry | (1)
“kde

R znamend alkoxyskupinu s 1 a# 6 atomy
uhliku nebo alkenoxyskupinu se 2 aZ 6 ato-
my uhliku, kaZdy ze symbold Ri a Rz, kte-
ré jsou shodné nebo riizné, znamend atom
vodiku, halogenu, sulfonamidoskupinu, ami-
noskupinu, mono- nebo di-alkyl aminoskupi-
nu s 1 aZ 6 atomy uhliku v kaZdém alkylo-
vém zbytku, alkylsulfonylovou skupinu s 1
aZ 6 atomy uhliku, ftalylovou skupinu, alkyl-
sulfonamidoskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku
nebo acylaminoskupinu se 2 aZ 6 atomy uhli-
ku, pfifemZ zbytek R1 je vdz&n v poloze 3
nebo 4 aromatického kruhuy,

R3 znamend atom vodiku, alkylovou skupi-
nu s 1 aZ 6 atomy uhliku nebo fenylovou
skupinu,
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Ar znamend fenvlovou, benzoylovou nebo
thenylovou skupinu, a
B znamend alkylovou nebo. alkenylovou
skupinu s 0 aZ 6 atomy uhliku,
pficemZ acylaminoskupina ve vyznamu sym-
bollt R1 nebo Rz nebo obou tdchto symboli
je zndzorneéna vzorcem

R4--CONH
kde
R4 znamend atom vodikuy, alkylovou skupi-
nu s 1 aZz 6 atomy uhliku popf¥ipads substi-

tuovanou ‘1 a#Z 3 atomy chloru, bromu nebo
fluoru, nebo aminoskupinu nebo substituo-

- vanou aminoskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku

v alkylové cést1 nebo skupinu obecneho VZOor-
ce

Rs

AN

N,

/

Rs

kde

kaZdy ze symbollt Rs a Reé znamend atom vo-
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, 3

diku, alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhli-
ku nebo oba spoleéné& s atomem dusiku, na
nejZz jsou vézany, tvori pétitlenny, Sestitlen-
ny nebo sedmidlenny kruh, obsahujici po-

pripad& dalsi atom dusiku, pri¢emZ fenylové

nebo benzoylovd skupina ve vyznamu sym-
bold R3 nebo Ar je popfipad& substituovana
1 aZ 3 zbytky, které jsou shodné nebo rizné
a znamenajl atom wvodiku, alkoxyskupinu s
s 1 aZ 6 atomy uhliku v kaZdém alkylovém
skupinu, mono- nebo di-alkylaminoskupinu
s 1 aZ 6 atomy uhliku v kaZdém alkylovém
zbytku, -halogen jako fluor, chlor nebo
brom, trifluormethylovou skupinu, alkylo-
vou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku v rovném
nebo rozvétveném retézci nebo sulfonamido-
skupinu.

Symboly Ri1 a Rz mohou déale predstavo-
vat vodik, halogen jako fluor, chlor nebo
brom, sulfonamidoskupinu, aminoskupinu,
monoalkyl- nebo dialkylaminoskupinu s 1 aZ
6 atomy uhliku v alkylovém zbytku, alkyl-
sulfonylovou skupinu jako napfiklad me-
thylsulfonylovou, = ethylsulfonylovou nebo
propylsulfonylovou skupinu, déle alkylsul-
fonamidoskupinu jako napfiklad methylsul-
fonamido-, ethylsulfonamido-, propylsulfon-
amido- nebo butylsulfonamidoskupinu, urei-
dovou nebo N-alkylureidovou skupinu jako
napfiklad N-methylureidovou nebo N-ethyl-
ureidovou skupinu, acylaminoskupinu jako
napfiklad acetamidoskupinu, pFi¢emZ acyl-
amingskupina je popiipad& substituovdna 1
aZ 3 atomy halogenu jako je napfiklad chlor-
acetamido- nebo trifluoracetamidoskupina,
nebo mono- nebo disubsituovanou amino-
skupinou, jako je dimethylamino- nebo 1-pi-
peridylacetamidoskupina.

ZpGsob vyroby sloudenin obecného vzor-
ce I spodivd podle vyndlezu v katalytické
hydrogenaci soli pyridinu obecného vzorce
- 1I nebo tetrahydropyridinu obecného vzor-
ce IIT '

Ry
coNH=! W-CH-B-Ar

R; —@®
T R Q.
R (n)
p) | ’f’b
, CONH —@)-CH-B-Ar
R ()
1 R _
kde

R, Rz, Rs, B a Ar maji vy$e uvedeny vy-
znam, '

4

X znamend halogen a :
Ri1‘ znamen& atom vodiku, halogenu, sulfon-
amidovou skupinu, nitroskupinu, aminosku-
pinu, monoalkyl- nebo dialkyl-aminoskupinu
s 1 aZ 6 atomy uhliku v kaZdém alkylovém
zbytku, alkylsulfonylovou skupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, ftalylovou skupinu, alkylsul-
fonamidoskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku ne-
bo acylaminoskupinu se 2 aZ 6 atomy uhli-
ku, pFicemZ zbytek Ri‘ je vdzdn ‘v poloze 3
nebo 4 aromatického. kruhu. ) :
Hydrogenace se provadi v pFitomnosti ka-
talyzatoru, jako je kyslidnik platiny nebo Ra-
ney@v nikl za tlaku vodiku v rozmezi 0,3 aZ
7,1 MPa pii teploté v rozmezi 20 aZ 90°C za
pouZiti kyseliny octové, vody, ethanolu, me-
thanolu nebo jejich smési jako rozpousté&d-
la. Po skon&eni hydfogenace se katalyza-
tor oddsli filtraci a produkt se izoluje od-
stran&nim rozpoustddla a prekrystalovdnim.
Vynélez rovn&Z popisuje vyrobu soli slou-
genin obecného vzorce I s biologicky a far-
makologicky vhodnymi anorganickymi ne-
bo organickymi kyselinami, jichZ neomezuji-
cimi priklady jsou sirany, soli halogenvodi-
kovych kyselin, fosforednany, alkansulfona-
ty s 1 aZ 6 atomy uhliku v alkylovém zbyt-
ku, arylsulfonaty, soli- alifatickych jedno-,
dvou- a trojmocnych kyselin s 1 aZ 20 atomy
uhliku, které mohou obsahovat nejméné jed-
nu dvojnou vazbu, arylovy kruh nebo jiné

' funkéni skupiny, jako napiiklad hydroxylo-

vou skupinu, aminoskupinu nebo ketoskupi-
nu, dale soli aromatickych kyselin, v nichZ
aromatické jadro je popfipad& substituové-
no skupinami jako jsou hydroxyskupiny, al-
koxyskupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku, amino-
skupiny, mono- nebo di-alkylaminosulfon-
amidoskupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku v kaZ-

‘dém alkylovém zbytku. ,

Vynélez rovndZ popisuje prostfedky, za-
hrnujici aktivni slouteniny s farmaceutic-
ky vhodnymi sloZkami pro ordlni a parente-
ralni aplikaci. Farmaceuticky vhodnéa redid-
la nebo nosite, kterd se ptiddvaji k aktiv-
ni sloudenin®d nebo sloudenindm nebo solim
t&chto sloudenin k vytvofeni prostfedku po-
dle vynélezu, jsou znamy; pouZité piisady
zévis{ mimo jiné na zplsobu aplikace pro-
stfedku. Prostfedky podle vyndlezu mohou
byt upraveny pro ordlni, vné&jsi, perkutdnni
nebo parenterdlni aplikaci, aviak vyhodny
zphisob aplikace je ordlni. V tom piipadé mo-
hou mit oralni prostifedky podobu tablet, to-
bolek, pilulek nebo Sumivych granull nebo
mohou byt kapalng, jako jsou elixiry, sirupy
nebo suspenze. Viechny tyto prostfedky ob-’
sahuji nejmén& jednu slougeninu, vyrobenou
zplisobem podle vyndlezu. Prostfedky se mo-
hou vyrdb&t znadmymi farmaceutickymi po-
stupy.

Slougeniny ziskané zplisobem podle vynad-
lezu, maji antidopaminergické vlastnosti a
rusi tginky apomorfinu u zvifat, maji lokal-
ni anestetickou u&innost a schopnost vyvo-
lat katatonii u krys a mysi.

Krom# toho podporuji u zvitat a lidi vy-

]
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prazdiiovani Zaludku. Napriklad N-[4-(1'-
-benzyl]}-piperidyl]-2-methoxy-4-amino-5-

-chlorbenzamid a jeho soli podporuji u lidi
a zvifat vyprazdiiovdni Zaludku v davkéach
od 0,1 mg (100 ug) do 20 mg. Sloudeniny se

mohon pouZivat pro lé8eni Zalude&ni nevol- .

nosti a zvraceni ndsledkem zaZivacich potiZi,
sethdni srde¢ni ¢innosti p¥i pFekrveni plic,
pooperacnich stavl apod., dale také jinych
poruch zaZivaciho tstroji, jako je dystepsie,
nadymani, vrhnuti Zlud¢i, hiatus hernia, pep-
ticky vred, vasofagiticky reflex, gastritida
dvandctniku a choletiaza, ddle jako prisada
pTi rentgenovéni zaZivaciho traktu nebo ja-
ko neuroleptika a utiSujici prostiedky. Slou-
¢eniny, vyrobené zplisobem podle vynalezu,
vyvoldvaji znaéné mens$i poruchy v central-
nim nervovém systému neZ chlorpromazin
nebo jind fenothiazinovd antiemeticka slou-
¢enina pravdépodobné pro své selektivngj-
81 antidopaminergické tdinky.

Déale uvedené piiklady bliZe objasiiuji zpti-
sob vyroby slouéenin podle vynélezu.

Priklad 1

3,0 g Raneyova niklu W 7, tj. obsahujiciho
alkdlie, se pfid4a ke smési 4,5 g 4-[2°-metho-
xy-4‘-amino-5‘-chlorbenzamido]-1-benzyl-
pyridiniumbromidu, 300 ml 90%ntho alko-
holu a 1,4 ml triethylaminu. Smé&s se hydro-
genuje pii teplot& 70°C za tlaku 5,07 MPa
po dobu 15 hodin. Katalyzator se odd&li fil-
traci-a filtrdt se predestiluje za sniZeného
tlaku. Zbytek se rozmichd se zfedénym roz-
tokem hydroxidu sodného, n&kolikrat promy-
je vodou, vysusi a pPekrystaluje z methano-
1u, &imZ se zisk4 2,3 g N-[4‘-(1"-benzyl])-pipe-
ridyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlorbenzamidu
o teploté tdni v rozmezi 193 aZ 195 °C.

Postupem, obdobnym postupu popsanému
v pfikladu 1, se pFipravi tyto sloudeniny:

hydrochlorid N-{4‘-0-1‘-methoxy-
benzyl)-piperidyl]-2-methoxy-4-
-amino-5-chlorbenzamidu
0 teplotd tdni v rozmezi 226 aZ 227 °C,
hydrdchlorid N-{4‘-(1‘-p-methoxy-
benzyl)-piperidyl]-2-methoxy-4-
-amino-5-chlorbenzamidu
0 teploté tdni v rozmezi 238 aZ 239 °C,

hydrochlorid N-[4‘-(1‘-m-chlor-
benzyl}-piperidyl]-2-methoxy-4-
. -amino-5-chlorbenzamidu

o teplotd tAnf 204 a¥ 206 °C,
hydrochlorid N-[4‘-(1‘-cinnamyl)-pipe-
ridyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlor-

benzamidu

o teplot& tdni v rozmezi 257 az 259 °C,

8 -

hydrochlorid N-[4‘-(1°-piperonyl)-pipe- -
ridyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlor-
benzamidu

o teplots tani v rozmezi 264 a# 266 °C,

hydrochlorid N-[4'-(1‘/2“-thenyl/)-
-piperidyl]-2-methoxy-4-amino-5-
-chlorbenzamidu

o teploté tédni v rozmezi 231 aZ 233 °C,

hydrochlorid N-[4‘-(1'-p-chlor-
benzyl]-piperidyl]-2-methoxy-4-
-amino-5-chlorbenzamidu .

o teploté tani v rozmez{ 253 a¥ 256 °C,

hydrochlorid N-[4'-(1'-difenylme-
thyl)-piperidyl]-2-methoxy-4-ami-
no-5-chlor-benzamidu

0 teploté tdni v rozmezi 153 aZ 159 °C,

N-[4‘-(1‘-0-methoxy-
benzyl)-piperidyl]-2-methoxy-4-.
-amino-5-chlorbenzamidu

o0 teploté tani v rozmezi 163 aZ 165 °C,
N-[4'-(1°-/3%4%,5" trimethoxy-

benzyl/)piperidyl]-2-methoxy-4-

-amino-5-chlorbenzamidu

0 teploté tani v rozmezi 80 aZ 82 °C,

hydrochlorid N-[4'-(1°-sek.fenethyl)-
-piperidyl]-2-methoxy-4-amino-5-
-chlorbenzamidu

o teploté tani v rozmezi 247 a¥ 250°C a

hydrochlorid N-[4-(1'-benzyl)-
-piperidyl]-2-methoxy-5-methyl-
-sulfonylbenzamidu

!

o teplot& tani v rozmezi 206 aZ 208 °C.

P¥iklad 2

Smés 3,4 g 1-benzyl-4-(2‘-methoxy-4'-ami-
nobenzamid)-1,2,5,6-tetrahydropyridinu, 25
mililitrlt vody, 25 ml kyseliny octové a 0,5 g
kysli¢niku platiny se hydrogenuje po dobu
19 hodin pfi teplot& 50 °C za tlaku 0,36 MPa.
Katalyzator se odfiltruje, zbytek se vlije do
vody, zalkalizuje 2 N roztokem  hydroxidu
sodného a extrahuje chloroformem. Chloro-
formové extrakty se vysu$i, destiluji za sni-
Zeného tlaku a ziskany tuhy zbytek se roz-

pusti v acetonu. K roztoku se postupné piids - k

roztok chlorovodiku v- methanolu, &imZ se
vylou&i 3,1 g dihydrochloridu N-[4‘-[1‘-ben-
zyl)-piperidyl]-2-methoxy-4-aminobenzami-
du o teploté tanf v rozmezi 215 aZ 217 °C,
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Priklad 3

Fumarat N-[4'-(1°-benzyl}-piperi-
dyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlor-
benzamidu vzorce

C20H24CIN302 . C4H404

Horky roztok 3,75 g N-[4‘-(1‘-benzyl)-pi-
peridyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlorbenzami-
du ve 130 ml methanolu se pFidd k horkému
roztoku 1,2 g kyseliny fumarové v 60 ml a-
cetonu a 20 ml methanolu. Ziskany roztok
se zfiltruje a nechd zchladnout, &imZ pro-
dukt vykrystaluje. VytgZek &ini 2,7 g. Tep-
lota tdni je v rozmezi 209 aZ 210°C.

Obdobnym postupem se ptipravi tyto soli
N-[4'-(1'-benzyl)-piperidyl]-2-methoxy-4-
-amino-5-chlorbenzamidu:

- N i3

Fosfore¢nan vzorce

C20H24CIN302 . H3PO4
o teploté tani v rozmezi 224 aZ 225 °C,

sukcinédt vzorce

C20H24CIN302 . C4Hs04
o teploté tdni v rozmezi 166 aZ 168 °C,

monohydrdt citratu vzorce

C20H34CIN302 . CeHsO7 . H20
o teplot¥ tédni v rozmezi 86 aZ 90°C (za
rozkladu),

oxalat vzorce

C20H24CIN302 . CaH204
o teplot® tdni v rozmezi 234 a¥ 235°C,

e-ketoglutarat vzorce

C20H24C1IN302 : C5HsO5
o teplot® tdni v rozmezi 113 aZ 115 °C,

malét vzorce

C20H24CIN302 . C4Hs0s5
o teplot& tédni 170°C (za rozkladu) a

monohydrdt hydrochloridu o teploté tdni v
rozmez{ 217 aZ 219 °C.

Priklad 4

100 000 tablet po 2,0 mg maldtu N-[4°-(1'-
-henzyl)piperidyl]-2-methoxy-4-ami-
no-5-chlorbenzamidu

SloZeni

Mal4t N-[4'-(1'-benzyl)-piperi-
dyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlor-
benzamidu

mikrokrystalickd celulfza

200 g
1870 g

8
lakt5za suSend rozpraSovénim- 9880 g
karboxymethylSkrob 430 g
stearylfumarit sodny 60 g
koloidni kysliénik kremigity 60 g
Postup

Viechny présSkové latky se prosiji sitem
s otvory 0,6 mm. Potom se ve vhodném mi-
si¢i misi 20 minut, ddle se ze ziskané smé-
si lisuji tablety o hmotnosti 125 mg za po-
uZiti talifovych plochych raznik{l se skose-
nymi hranami o priméru 6 mm. Doba roz-
padu tablet je 60 s.

Piiklad 5 o

100 000 tobolek po 2,0 mg maldtu N-[4'-
-(1'-benzyl}-piperidyl]}-2-methoxy-4-
-amino-5-chlorbenzamidu

SloZeni

Malat N-[4'-(1'-benzyl)-piperi-
dyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlor-

benzamidu 200 g
kukuficny 3krob 9600 g
laktéza 10000 g
koloidni kyslignik kiemigity 100 g°
steardt hofrecnaty 100 g

Postup

Viechny praskové latky se prosiji sitem
s otvory 0,6 mm. Potom se/ ve vhodném mi-
si¢i misi 20 minut a smé&si se v plnicim stro-
ji naplni 100 000 tobolek vhodné velikosti.

Priklad 6

10 000 lahvicek o objemu 10' ml, cbsahuji-
cich po 44 mg maldtu N-[4'-(1'-benzyl]-pi-
peridyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlorbenz-
amidu

SloZeni

Malat N-[4°-(1'-benzyl}-piperi-
dyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlor-

benzamidu 440 g
acetdt chlorhexidinu 60 g
propylenglykol 60000 g
destilované voda do 1001

Postup

Malat N-[4'-(1'-benzyl)-piperidyl]-2-metho-
xy-4-amino-5-chlorbenzamidu a acetdt chlor-
hexidinu se rozpusti za michéni ve 40000 g
destilované vody. Pridd se propylenglykol
a roztok se doplni destilovanou vodou na
poZadovany objem. Roztokem se mnapini
10 000 lahvidek po 10 ml za pouZiti vhodné
plni¢ky. K lahvickdm se pfiloZi kalibrované
kapéatko.
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Priklad 7

10 000 ampuli po 2,0 ml maldtu N-
" -[4'-(1'-benzyl)-piperidyl]-2-metho-
xy-4-amino-5-chlorbenzamidu

SloZeni
Malédt N-[4'-(1‘-benzyl)-piperi-

dyl}-2-methoxy-4-amino-5-chlor- .
benzamidu 20 g

80% kyselina mlé&énd 400 g
2 N hydroxid sodny do pH 4,7
voda pro injekce do 20 litrd

Postup

Malédt N-[4'-(1°-benzyl}piperidyl]-2-me-
thoxy-4-amino-5-chlorbenzamidu se rozpusti
za michéni v 15000 g vody pro injekce, p¥Fi-
déa se kyselina mlé&né, pH se upravi 2 N roz-
tokem hydroxidu sodného na hodnotu 4,7 a
-roztok se doplni vodou pro injekce na po-
Zadovany objem. Vysledny roztok se zfil-
truje membrédnovym filtrem s péry o veli-
kosti 0,22 um a rozdélf se do 10 000 ampuli.

10

Ampule se uzaviou a steriluji pfi teplotd
121°C v parnim autokldvu po dobu 30 mi-
nut. ’

Piriklad 8

5000 &ipk& po 2,5 mg maldtu N-[4%(1'-
-benzyl)-piperidyl]-2-methoxy-4-amino-
-5-chlorbenzamidu

SloZeni

Mal4t N-[4'-(1'-benzyl}-piperi-
dyl]-2-methoxy-4-amino-5-chlor-
benzamidu

‘ 125 g
theobromovy olej

7987,5 g
Postup

Maldt N-[4'-(1'-benzyl)-piperidyl]-2-me-
thoxy-4-amino-5-chlorbenzamidu se prosije

- sitem s otvory o velikosti 0,4 mm a suspen-

duje v theobromovém oleji, pfedem rozpus-
téném minimdlng nutnym zah¥dtim. Smési.
se napini &ipkové formy o jmenovitém ob-
sahu 1,6 g; celkem se ptipravi 5000 &ipkil.

PREDMET VYNALEZU

Zpiisob vyroby N-henzoylovych derivatd

1-fenylalkyl-4-aminopiperidinu obecného
vzorce |
R
2 63
CONH-—CN —CH=B-Ar
R
1 (1)
kde

R znamend alkoxyskupinu s 1 a% 6 ato-
my uhliku nebo alkenoxyskupinu se 2 aZ 6
atomy uhliku, kaZdy ze symbold R: a Rz, kte-
ré jsou shodné nebo riizné, znamend atom
vodiku, halogenu, sulfonamidoskupinu, ami-
noskupinu, mono- nebo di-alkylaminoskupi-
nu s 1 aZ 6 atomy uhliku v kaZdém alkylo-

- vém zbytku, alkylsulfonylovou skupinu s 1
aZ 6 atomy uhliku, ftalylovou skupinu, al-
kylsulfonamidoskupinu ‘s 1 aZ 6 atomy uh-
ltku nebo acylaminoskupinu se 2 a¥ 6 ato-
my uhliku, pFi¢em# zbytek R1 je vdzén v po-
loze 3 nebo 4 aromatického kruhu,

R3 znamend atom vodiku, alkylovou skupi-
nu s 1 aZ 6 atomy uhliku nebo fenylovou
skupinu,

Ar znamend fenylovou, benzoylovou nebo
thenylovou skupinu, a

B znamend alkylovou nebo alkenylovou
skupinu s 0 aZ 6 atomy uhliku, pfrigemZ a-
cylaminoskupina ve vyznamu symbolli Ri
nebo Rz nebo obou t&chto symbold je zné-
zorn&na vzorcem

R4—CONH,

kde ;
R4 znamend atom vodiku, alkylovou sku-

pinu s 1-aZ 6 atomy uhliku popiipad® sub-

stituovanou 1 aZ 3 atomy chloru, bromu ne-
bo fluoru, nebo aminoskupinu nebo substi-
tuovanou aminoalkylovou skupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku v alkylové ¢4asti nebo skupinu
obecného vzorce

AN

N,

/

Rs

kde

kaZdy ze symbolil Rs a Ré znamend atom
vodiku, alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy
uhliku nebo oba spoleéné s atomem dusi-
ku, na né&jZ jsou vazany, tvoii péti¢lenny,
Sesti¢lenny nebo sedmiélenny Kkruh, obsa-
hujfci popripadé dalsi atom dusiku, pFitemZ
fenylovd nebo benzoylovd skupina ve vy-
znamu symbolll R3 nebo Ar je popripadé sub-
stituovdna 1 aZ 3 zbytky, které jsou shodné
nebo rizné a znamenaji atom vodiku, alko-
Xyskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, hydroxy-
skupinu, aminoskupinu, mono- nebo di-al-
kylaminoskupinu s 1 a% 6 atomy uhliku v
kaZdém alkylovém zbytku, halogen jako
fluor, chlor nebo brom, trifluormethylovou
skupinu, alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy
uhliku v pfimém nebo rozvstveném retdzci
nebo sulfonamidoskupinu, vyznadujici se tim,
Ze se katalyticky hydrogenuji soli pyridinu
obecného vzorce II nebo tetrahydropyridiny
obecného-vzorce 111
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-cONH=! N-CH-B-Ar
R,; . @ X@
()

R ’fz
Ry | ()
R
kde

R, Rz, R3, B a Ar majl v¢se uvedeny vy-
znam, .
X znamend halogen a

12

Ri' znamend atom vodiku, halogenu, sulfon-
amidoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu,
monoalkyl- nebo dialkylaminoskupinu s 1
a¥ 6 atomy uhliku v kaZdém alkylovém zbyt-
ku, alkylsulfonylovou skupinu, s 1 aZ 6 ato-
my uhliku, ftalylovou skupinu, alkylsulfon-
amidoskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku neho
acylaminoskupinu se 2 aZ 6 atomy uhliku,
pridem? zbytek Ri' je vdzén v poloze 3 nebo
4 aromatického kruhu, v pPfitomnosti kata-
lyzatoru, jako je kysliénik platiny nebo Ra-
neyuv nikl, za tlaku vodiku v rozmezi 0,3 aZ
7,1 MPa p¥i teplot& v rozmezi 20 aZ 90 °C za
pouZiti kyseliny octové, vody, ethylalkoho-
lu, methanolu nebo jejich smé&si jako roz-
poustédla, potom se po ukonéeni hydroge-
nace katalyzdtor odfiltruje a koneény pro-
dukt se z roztoku ziskd odstrané&nim roz-
poustédla.

Severografia, n. p., sdvod 7, Most
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