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Vyndlez se tykd aminoketoni a amino-
alkoholli s-hydrindacenové fady obecného
vzorce I,

X-CH, NRR*
(1)

kde

X znac¢i skupinu CO nebo CH[OH]j a

R! a R? stejné nebo rizné, zna&l atom
vodiku, methyl, ethyl, n-propyl, isopropyl,
allyl, propargy! a benzyl nebo celd skupi-
na NRIR? zna¢i zbytek pyrrolidinu, piperi-
dinu, morfolinu, 1-methylpiperazinu a 1-
-fenylpiperazinu, a jejich soli s anorganic-
kymi nebo organickymi kyselinami.

Latky obecného vzorce I a jeich soli jsou
technicky diileZité v prvé radé pro svou bi-
ologickou u&innost. Ta se projevuje v né-
kolika smérech a byla zji§t&na v testech
na pokusnych zvifatech a na kulturdch mik-
roorganismit in vitro. Z farmakodynamic-
kych t€inkd zjiSté&nych na zvifatech je nej-
dileZitéj$i Gdinek diureticky a hypoglyke-
micky. Tyto Gdinky ¢ini 1dtky podle vynéle-
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Zu pouZitelnymi v terapii edémi p¥i srdec-
ni nedostateCnosti, v terapii nefrotického
syndromu, hypertenzni choroby a diabetu.
Antimikrobidlni Géinek je specificky zamé-
Fen proti niZ8im houbdm skupiny dermato-
fytd; latky podle vynélezu jsou tedy pouZi-
telné v terapii koZnich mykotickych infek-
ci.

Typickymi latkami podle vyndlezu jsou
zZejména nésledujici:

10601, tj. 4-(diethylaminoacetyl)-s-hyd-
rindacen(hydrogenmaleinét);

10595, tj. 4-(dipropylaminoacetyl)-s-hyd-
rindacen(hydrogenmaleindthemihydrat);

10596, tj. 4-(N-benzyl-N-methylaminoace-
tyl)-s-hydrindacen (hydrogenmalein4t];

10604, tj. 4-(N-benzyl-N-isopropylamino-
acetyl]-s-hydrindacen (hydrogenmalein4t-
hemihydrat);

10607, tj. 4-(pyrrolidinoacetyl}-s-hydrin-
dacen {hydrogenmaleinét);

10594, tj. 4-(morfolinoacetyl)-s-hydrin-
dacen (hydrogenmaleinét);
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10 609, tj. 1-(s-hydrindacen-4-y1)-2-diethyl-
aminoethanol (hydrochlorid);

10 610, tj. 1-(s-hydrindacen-4-yl}-2-pyrro-
lidinoethanol (hydrogenmaleinat );

10 603, tj. 1-(s-hydrindacen-4-yl)-2-(iso-
propylamino )ethanol (hydrogenmaleinét).

Uvedené latky byly pokusnym zvifatim
poddvany ve form& uvedenych soli a to oral-
nd nebo parenteralng. U vSech latek byla
uréena akutni toxicita na myS$ich, kteréd je
vyjddFena obvyklou stfedni smrtnou davkou
LDso v mg/kg. Zvlaste p¥i ordlnim podani
jsou latky podle vyndlezu velmi mdlo to-
xické.

L4atka 10601 vykazuje hodnotu LDso pii
ordlnim podani 500 mg/kg Byla testovana
na mysich a krysdch na vé&t3i pocCet farma-
kodynamickych efektd p¥i podani ordlni
ddvky 100 mg/kg; projevila se pfitom jako
farmakodynamicky indiferentni. To je velmi
vfhodné z hlediska jejiho moZného pouZiti
jako antimykotika. Vykazuje totiZ vysoky a
specificky inhibi¢ni G¢inek vi¢i rhastu plis-
né Trichophyton mentagrophytes. JiZ v kon-
centraci 6 ug/ml plisobl inhibici riistu to-
hoto organismu v koncentraci 10 ug/ml tpl-
nou zéstavu jeho riistu. Podobny vysoky stu-
pefi udinnosti jevi vidi p¥ibuznym druhfim
Trichophyton rubrum, Trichophyton verru-
cosum, Microsporum gypseum, Microsporum
canis a Epidermophyton floccosum.

Latka 10595 méa p¥i ordlnim podani LDso
— 1500 mg/kg. V dévce 100 mg/kg p. 0. Zvy-
Suje diuresu my3i o 100 %, coZ je srovnatel-
né s udinkem hydrochlorothiazidu pouZitého
jako standardu. V koncentraci 3,1 ug/ml in-
hibuje rist Trichophyton mentagrophytes v
testu in vitro.

Latka 10596 ma pii ordinim podédn{ LDso
= 2000 mg/kg. V ddvce 100 mg/kg p. 0. zvy-
Suje diuresu mysi o 100 %. V koncentraci
6,2 ug/ml inhibuje rfist Trichophyton men-
tagrophytes v testu in vitro.

Latka 10604 méa p¥i ordlnfm podéni LDso
rovnéZ cca 2000 mg/ml. V ordlni dédvce 300
mg/kg vyvoldvd pokles hladiny krevniho
cukru u krys o 20 %. V koncentraci 6,2
ug/ml inhibuje rist Trichophyton mentagro-
phytes v testu in vitra.

Latka 10607 mé pii ordlnim podédni LDso
750 mg/kg. V déavce 10 aZ 50 mg/kg p. o.
zvysuje diuresu u mysi o 100 %, coZ je in-
tenzivngjsi ulinek, neZ jaky vykazuje hydro-
chlorthiazid a bliZi se intenzit& ucinku fu-
rosemidu. V koncentraci 256 pg/ml inhibuje
rist Trichophyton mentagrophytes v testu
in vitro.

Latka 10594 mé pf¥i ordlnim podéani LDso
cca 2000 mg/kg. V koncentraci 6,2 ug/ml in-
hibuje rist Trichophyton mentagrophytes v
testu in vitro.

Léatka 10 609 mé pfi intravenosnim podé-
ni LDso = 17,5 mg/kg. V dévce 15 mg/kg p.
0. zvy$uje diuresu my3i o 100 %; je to di-
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uretickd udfinnost podobného stupné jako u
furosemidu.

Latka 10 610 m4 p¥i ordlnim podéni LDso=
= 500 mg/kg. V davce 10 aZ 50 mg/kg p.
0. zvysuje diuresu my3f o 100 %.

Latka 10 603 ma pii ordlnim podéni LDso=
= 750 mg/kg. V davce 50 mg/kg p. 0. zvy-
Suje diuresu my3i o 100 %. V dévce 100
mg/kg p. 0. vyvoldva pokles hladiny krevni-
ho cukru u krys o 20 %.

PFi pripravé latek podle vynédlezu lze vy-
jit bud ze zn&dmého s-hydrindacenu (R. T.
Arnold a spol., J. Amer. Chem. Soc. 66, 960,
1944; 67, 1265, 1945) nebo rovndZ zndmeho
4-acetyl-s-hydrindacenu (Z. ]. Vejdélek a
spol., Collect. Czech. Chem. Commun. 42,
1992, 1977). V prvém piipad& se pFipravi
nejdiive chloracetylaci s-hydrindacenu
chloracetylchloridem za piitomnosti chlori-
du hlinitého 4-(chloracetyl-s-hydrindacen
(11). V druhém pifpad¥ se bromaci 4-acetyl-
-s-hydrindacenu pfipravi novy 4-{bromace-
tyl}-s-hydrindacen (III].

coc HLR

(II, R=Cl)
(111, R==Br)

Substituénimi reakcemi t&chto reaktivnich
halogenketont s primérnimi nebo sekundar-
nimi aminy lze ziskat aminoketony I (X=
=C0). Aminy se pfi t&chto reakcich pouZi-
vajl v prebytku nejmén¥d 100%, takZe slouZ{
tedy soutasn& jako kondenzaéni &inidla. Re-
akce lze provést v benzenu pfi teploté mist-
nostir aZ p¥i teplots bodu varu reakéni smé-
si, popfipad& v éteru za podobnych podmi-
nek. Podrobnosti izolace produktd jsou uve-
deny v piikladech provedeni. Aminoketony
I (X=CO} lze dé&le redukovat na amino-
alkoholy I (X==CHOH) s vyhodou hydrido-
vymi &nidly. Tak napf. vybornych vysledkd
se dosdhne za pouZiti hydridu lithnohlini-
tého v éteru nebo ve smé&si étheru a ben-
zenu. Lze v8ak pouZit té% borohydridu sod-
ného ve vodném ethanolu nebo vodném di-
oxanu, popipad® dihydridobis(2-methoxy-
ethoxy)alumin&tu v aromatickych uhlovod!-
cich. Pokud je jeden ze substituentdi R!, R?
benzylovou skupinou, 1ze tuto odstranit ka-
talytickou hydrogenac! na palddiu, pfi€emZ
resultuji aminoalkoholy I (X==CHOH) se
sekundérnf aminoskupinou —NHRL.

Viechny piipravené aminoketony a ami-
noalkoholy jsou bazické povahy, coZ umoz-
fiuje jejich pirevedeni neutralizac! anorga-
nickymi nebo organick¢mi kyselinami na
pifsludné soli. Pokud se k tomu pou2ije far-
maceuticky nezavadnych kyselin, s vfhodou
kyseliny chlorovodikové neho kyseliny ma-
leinové, resultuji krystalické soli, které jsou
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vihodn&jsi neZ volné bdze k prov4déni far-
makologickyh testdi i'k piipravé lekovych
forem.

Podrobnosti moznost1 piipravy létek po-
dle vynalezu vyplyvap z nésledujicich pri-
kladd provedeni, které jsou ov3em pouze
ilustraci t&chto moZnosti a nenf jejich dcCe-
lem vyderpdvajicim zplisobem popsat v3e-
chny alternativy pouZitelnych preparativ-
nich metod.

Priklad 1
4 [Dlethylamlnoacetyl] s-hydrindacen

K roztoku 7,3 g bezvodého diethylaminu
ve 40 ml benzenu se pridé4 roztok 10,0 g 4
-(chloracetyl)-s-hydrindacenu. v daléich 40
ml benzenu a smés se ponechd 4 dny pii
teplotd mistnosti za ob&asného promichdani.
Potom se odsdtim odstrani vyloueny hydro-
chlorid diethylamiiiu a filtrdt se protiepe
se 120 ml 1 : 4 ziedéné kyseliny solné. Od-
déleny kysel§ vodny podil se . zalkalizuje
koncentrovanym hydroxidem ~amonnym a
produkt se izoluje extrakci smé&si éteru a
benzenu. Extrakt se vysudi siranem sodnym
a odpaff. Takto se ziskd Z4dané surovad ba-
ze 4-(diethylaminoacetyl]-s-hydrindacenu ve
vitéZku 4,0 g. Neutralizaci béze kyselinou
maleinovou ve smési ethanolu a éteru se
ziskd krystalicky hydrogenmaleinét, ktery je
po rekrystalizaci ze smési ethanolu a eteru
disty a taje p¥i 106 a%.107 °C.

Potiebny 4-(chloracetyl)-s- hydrmdacen za-
tfm nebyl v literatufe popsédn. Ziskd se ze
zndmého s-hydrindacenu -(lit. cit.] napf.
timto zpfisebem: h .

K roztoku 20,0 g s-hydrindacenu v 80 .ml
benzenu se p¥idé 15,5 g chloracetylchloridu
a pFi -5 °C se b&hem 40 minut za michéni
prida 20,0 g bezvodého chloridu: hlinitého.
Vnéj§im chlazenim se smé&s udrZuje pii ma-
ximélni teploté 8 °C. Smés se miché za chla-
zeni je$t& 20 minut a potom se ponechd v
klidu 5 hodin p¥i teplot¥ mistnosti. Potom se
nalije do smési 150 g ledu a 40 ml koncen-
trované kyseliny solné, organickd faze se
oddalf, vodnéd vyextrahuje benzenem a ben-
zenové ‘podily se spoji. Promyj{ se vodou,
koncentrovanou kyselinou solnou @ znovu
vodou,. vysu$i siranem sodnym, benzen se
odpafi a zbytek se podrobi destilaci. Jako
zadany produkt se jimd frakce vrouci pii
187 aZ 190 °C/400 aZ 533 Pa. Ziska se jako
naZloutly olej ve vytdZku 18,0 g, tj. 60 %
teorie. Produkt stdtnim tuhne na Kkrystalic-
kou hmotu; rekrystalizaci vzorku 'z hexanu
se ziskd v Cisté formé& jako bezbarvé jehlice
s b. t. 67 aZ 68 °C.

Pi¥fklad 2
4-{Diethylaminoacetyl)-s-hydrindacen

K roztoku 61,4 g surového 4-{bromace-
tyl)-s-hydrindacenu ve 300 ml benzenu se

prikape pri teploté mistnosti b&hem 90 mi-
nut roztok 34 g diethylaminu ve 200 ml ben-
zenu a smés se mich4d jesté 3 hodiny. Potom
se ponechd 48 hodin v klidu, vylouceny hyd-
robromid diethylaminu se odsaje a filtrat
se protifepe smési 50 ml koncentrované ky-
seliny solné a 200 ml vody. Odd&leny.kyse-
1§y vodny roztok se za chlazeni zalkalizuje
120 ml 20% roztoku hydroxidu sodného a
vyloufend bédze se izoluje extrakci benze-
nem. Extrakt se promyje 10% roztokem
chloridu sodného, vysusi se siranem sodnym
a benzen se odpafi za sniZeného tlaku pii
teplot® l4zn& do 45 °C. Ziskd se 44 g (74 %)
surové bédze jako nadervenalého oleje. Ne-
utralizaci pomoci 19 g kyseliny maleinové
ve 115 ml ethanolu se ziskd roztok hydro-
genmaleindtu, ze kterého se &&st ethanolu
odpaii za sniZeného tlaku a produkt se vy-
loudi{ pFiddnim 200 ml éteru za michéni.
Ods4tim a vysuSenim na vzduchu se ziskd
56 g surového.-hydrogenmaleindtu, ktery se
pretist] rozpudténim ve 100 ml ethanoly,
filtraci roztoku a pridavkem 560 ml éteru
k filtratu. Znovu se odsaje, promyje éterem
a vysu$f; ziskd se 51 g hydrogenmalelnétu
s b. t. 103 aZ 104 °C. .

Poti¥ebny vychozi 4 ( bromacetyl] s-hydrin-
dacen nebyl zatim v literatufe popsdn. Lze
jej pripravit ze zndmého 4-acetyl-s-hydrin-
dacenu (lit. cit.) napf. nésledujicim zpdQ-
sobem:

K roztoku 44 " g 4-acetyl-s-hydrindacenu
ve 270 ml éteru se piidéd 0,5 g bezvodého
chloridu hlinitého a po ochlazeni na -3 °C
se ‘za michdni b&hem 90 minut. piikape
35,3 g bromu. Smés se-p¥itom udrZuje vné&j-
8im chlazenim na uvedené teploté.” Mfchéa
se je§td30 minut p¥iteploté mistnosti, potom
se zfiltru]e a filtrat se odpaf{ za sniZeného
tlaku. Zbytek. se rozpusti ve 120 ml benze-
iiu, roztok se promyje ledovou vodou a zie-
d&nym roztokem natriumhydrogenkarboné-
tu; vysudl se siranem sodnym a . benzen se
odpaf{ za sniZeného tlaku. Z&dany produkt
se ziskd jako nahnédly olej ve vytd¥ku 61,4

g--(teoretické mnoZstvi). V této form& jej
lze pouZivat k substituénim reakcim:s anii-
ny. Vzorek lze pro charakterizaci predesti-
lovat ve vakuu; vykazuje b. v. 170 aZ 172
stupiit C/133 Pa za C&éasteCného rozkladu.

Pfiklad 3
‘4-(Di-n-propylaminoacetyl}-s-hydrindacen

Analogicky jako v predellém bi‘ipadé se

provede reakce 12,5 g 4-(bromacetyl)-s-hyd-

rindacenu a 9,3 g di-n-propylaminu ve 140
m! benzenu pii 40 aZ 50 °C. Analogickym
zpracovanim se ziska 7,9 g (60 %) olejo-
vité béze, kterd se prevede neutralizaci ky-
selinou maleinovou ve smési ethanolu a éte-
ru na krystalicky hydrogenmaleindt (8,0 g,
b. t. 92 aZz 94 °C). Rekrystalizaci ze smési
96 % ethanolu a éteru se ziska jako hemi-
hydréat s b. t. 96 aZ 97 °C.
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P¥iklad 4 _
4-(Allylaminoacetyl }-s-hydrindacen

Podobné jako v predeSlych pripadech se
provede reakce 8,0 g 4-(bromacetyl]-s-hyd-
rindacenu a 3,5 g allylaminu v 70 ml ben-
zenu pFi 35 aZ 40 °C. Pfi protiepavani vznik-
lého ‘benzenového roztoku s piebytetnou
zFed&nou kyselinou solnou se piimo vyludu-
je surovy hydrochlorid produktu, ktery se
odsatim a vysuSenim ziskéd ve vyt&Zku 3,5 g;
krystalizaci ze smési ethanolu a éteru se
ziskd v éiste formeg ta]im pfi 198 aZ 199 °C.

P fiklad 5
4- (Diallylaminoacetyl)-s-hydrindacen

Podobné& jako v piedeSlych pripadech se
provede reakce 8,0 g 4-(bromacetyl)-s-hyd-
rindacenu.a 5,6 g diallylaminu v 90 m! ben-
zenu p¥i 35 aZ 40 °C. Ziské se 4,8 g (57 %)
olejovité béze, kterd se neutralizuje kyseli-
nou maleinovou ve smési ethanolu a é&teru.
Ziskd se 5,8 g krystalického hydrogenma-
leindtu, ktery po rekrystalizaci ze smési
ethanolu a éteru je zcela &isty a taje pfi
94 ai 95 °C

Pi‘iklad 8

4-(N-Benzyl-N- methylammoacetyl]s
-8 hydrindacen

‘ .‘Podobné jako v pFedeslych pffpadech se
provede reakce 28 g 4-(bromacetyl)-s-hyd-
rindacenu- a 24,2 g N-benzyl-methylaminu
ve 450 ml benzenu p¥i 40 °C. Zisk4 se 16,6 g
surové b4ze, kterd obsahuje malé mnoZstvi
vichoziho benzylmethylaminu. - P¥efisti se
chromatografii na sloupci 400 g kysli¢niku
hlinitého (akt. II); takto se z{skd 15,1 g ole-
jovité homogenni béze. Neutralizaci kyse-
linou maleinovou ve smési ethanolu a éteru
se ziskd 16,6 g krystalického hydrogenma-
leinétu, ktery krystaluje z ethanolu a v €is-
tém stavu taje pri 141 aZ 142 °C.

Priklad 7

4-(N- Benzyl N-isopr opylammoacetyl)
-s-hydrindacen

Podobné “jako v predeSlych p¥ipadech se
provede reakce 28 g 4-(bromacetyl)-s-hyd-
rindacenu a 30 g N-benzyl-isopropylaminu
v 250 ml benzenu p¥i 40 aZ 50 °C. Po chro-
matografickém preciSténi se ziské 16,3 g (47
procent) olejovité homogenni baze, ktera se
prevede neutralizaci kyselinou maleinovou
na hydrogenmaleindt. Tento krystaluje ze
smési 96% ethanolu a éteru jako hemihyd-
rat a v ¢istém stavu mé b. t. 107 aZ 108 °C.

Pfiklad 8

4-(N-Benzyl-N-propargylaminoacetyl)-
-s-hydrindacen

Podobn& jako v piede$lych p¥ipadech se
pripravi reakci 14,0 g 4-(bromacetyl)-s-hyd-
rindacenu s 14,5 g N-benzylpropargylaminu
(viz W. B. Martin, U. S. pat. 3 155 584; Chem.
Abstr, 62, 5228, 1965) v 80 ml benzenu pii
40 °C 18,4 g olejovité nehomogenni béze,
z které stdnfm Krystaluje béze Z4daného
produktu (8,0 g). Tato je po rekrystalizaci
ze 70% ethanolu &ist4 a taje pii 88 aZ 89 °C.
Neutralizaci Kyselinou maleinovou ve smé-
si ethanolu, benzenu a éteru se ziskd krys-
talicky hydrogenmaleinét s b. t. 128 aZ 129
stupiill C (ethanol-éter).

Priklad 9
4-{Pyrrolidinoacetyl)-s-hydrindacen

Jako v piredeslych p¥ipadech se provede
reakce 10,0 g 4-{bromacetyl)-s-hydrindace-
nu s 5,4 g pyrrolidinu ve 110 ml benzenu
pii 40 a¥ 50 °C. Ziské se 7,5 g (77 %) homo-
genniho olejovitého produktu {béze), ktery
se neutralizaci pPevede na hydrogenmalei-
nédt s b, t. 126 aZ 127 °C (ethanol-&ter).

P¥iklad 10
4- [Plperldmoacetyl] -s-hydrindacen

Jako v predeslych pifpadech se provede
reakce 10,0 g 4-(bromacetyl]-s-hydrindace-
nu a 6,2 g piperidinu ve 150 ml! benzenu
pFi 40 °C. Ziské se 6,9 g (68 %) homogenn{
olejovité bdze, kterd se pfedeve neutraliza-
ci na krystalicky hydrogenmaleingt s b. t.
152 aZ 153 °C [ethanol).

Piiklad 11
4-(Morifolinoacetyl}-s-hydrindacen

Jako v pPedeSlych piipadech se provede
reakce 10,0 g 4-(bromacetyl}-s-hydrindace-
nu s 6,5 g morfolinu ve 150 ml benzenu pfi
40 °C. Zisk4 se 6,6 g (61 %) homogenni ole-
jovité bédze, kterd poskytuje neutralizaci
krystalicky hydrogenmaleindt s.b. t. 177 aZ
178 °C (ethanol}.

P¥iklad 12

4-[ (4-Methylpiperazino)acetyl]-
-s-hydrindacen

Jako v pFedeslych ptfipadech se provede
reakce 14,0 g 4-(bromacetyl)-s-hydrindace-
nu s 10,5 g 1-methylpiperazinu ve 140 ml
vrouciho éteru. Ziskd se 13,7 g (92 %) ho-
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mogenni olejovité béze, kterd se prevede
neutralizaci chlorovodikem na Krystalicky
dihydrochlorid, kiery krystaluje z 90% etha-
nolu jako hemihydrat a taje p¥i 223 aZ 225
stupnich C.

PFiklad 13

4-[ (4-Fenylpiperazino }acetyl]-
-s-hydrindacen ‘

K roztoku 23,3 g 1-fenylpiperazinu v 70 ml
éteru se za michani piikape roztok 20,0 g
4-(bromacetyl)-s-hydrindacenu v 70 ml éte-
ru a smés se michd 7 hodin p¥i teplotd mist-
nosti. Potom se odsaje vylouCeny hydrobro-
mid 1-fenylpiperazinu s ¢4asti Z&daného pro-
duktu; odsaty produkt se extrahuje dvakrat
50 m! horkého benzenu, ¢imZ se Zddané ba-
Ze privede opé&t do roztoku. Plvodni éteric-
ky filtrat se spoji se ziskanym benzenovym
roztokem a odpari se za sniZeného tlaku.
Zbytek se smisi s 200 ml 30% vodného etha-
nolu, odsaje se a pevny produkt na filtru
se promyje 50 m! hexanu. Ziskd se 15,8 g
(62 %) homogenni #4dané baze, kterd krys-
taluje ve dvou modifikacich. Ze smé#si ben-
zenu a hexanu (nebo petroletheru) se vylu-
Cuje modifikace s b. t. 102 aZ 103 °C, z etha-
nolu krystaluje modifikace s b. t. 114 aZ
115 °C. Ob& poskytuji neutralizaci chloro-
vodikem ve smési benzenu a éteru krysta-
licky monohydrochlorid s b. t. 226 aZ 228
stupiitt C (vodny ethanol).

Pr¥iklad 14

1-(s-Hydrindacen-4-yl)-2-diethylamino-
ethanol

Roztok 4,6 g 4-(diethylaminoacetyl}-s-
-hydrindacenu v 60 ml éteru se za michéni
pfikape k suspensi 2,0 g hydridu lithnohli-
nitého v dal$ich 50 ml éteru a smés se za
michani vari 3 hodiny pod zp&tnym chla-
di¢em. Po ochlazeni se rozloZi za michani
pfikapdnim 8 ml 20% roztoku hydroxidu
hodného, po 30 minutdch michéani se vylou-
¢end l4tka odsaje a promyje éterem a filtrat
se odpall do sucha. Ziskd se 4,6 g (tém&F
teoretické mnoZstvi) homogenni olejovité
béze, kterd se neutralizuje bezvodym chlo-
rovodikem v éterickém roztoku. Ziské se 4,0
& krystalického hydrochloridu, ktery po re-
krystalizaci taje pfi 164 aZ 165 °C (ethanol-
-éter).

P¥ifklad 15

N-Benzyl-N-methyl-1-(s-hydrindacen-4-yl]-
-2-aminoethanol

Podobné jako v pfede$lém piipadé se pro-
vede redukce 9,5 g 4-(N-benzylmethylamino-
acetyl)-s-hydrindacenu pomoci 3,0 g hydridu
lithnohlinitého ve 150 ml vrouciho éteru.
‘Ziskd se 8,8 g (93 %) homogenni olejovité
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baze, kterd neutralizaci kyselinou maleino
vou ve smési ethanolu a éteru poskytuje
krystalicky hydrogenmaleinat s b. t. 135 aZ
136 °C (ethanol-éter].

Priklad 16

N-Benzyl-N-isopropyl-1-(s-hydrindacen-4-yl)-
-2-aminoethanol

Podobné jake v predeSlych pFipadeeh se
provede redukce 5,3 g 4-(N-benzylisopropyl-
aminoacetyl]-s-hydrindacenu pomoci 20 g
hydridu lithnohlinitého ve 135 ml vrouciho
éteru. Ziskd se 53,3 g nehomogenni baze, kte-
rou je nutno separovat chromatografil na
kysliéniku hlinitém (80 g). Hexanem byl
eluovan pouze Zadany produkt ve vytéZku
smési ethanolu a éteru poskytuje krystalic-
ky hydrogenmaleindt s b. t. 127 aZ 128 °C
(ethanol-ether).

Pr¥iklad 17
1-(s-Hydrindacen-4-yl)-2-pyrrolidinoethanol

Podobné jako v prede3lych pripadech se
provede redukce 4,4 g 4-(pyrrolidinoacetyl]-
-s-hydrindacenu pomoci 2,0 g hydridu li-
thnohlinitého ve smési 20 ml benzenu a 50
ml éteru. V teoretickém mnoZstvi (4,4 g] se
ziskd homogenni odejovitd bédze, kterd se
pfevede neutralizaci kyselinou maleinovou
na krystalicky hydrogenmaleindt s b. t. 166
aZ 167 °C (ethanol-éter}.

Pfiklad 18

1-(s-Hydrindacen-4-yl}-2-4-methylpiperazi-
no)ethanol

Podobng jako v predeSiych pripadech se
provede redukce 5,3 g 4-[ (4-methylpiperazi-
no)acetyl]-s-hydrindacenu pomoci 2,5 g hyd-
ridu lithnohlinitého ve smési 50 ml éteru a
50 ml benzenu. Ziskd se 5,0 g homogenni
olejovité béze, kterd neutralizaci chlorovo-
dikem v éteru poskytuje 6,3 g krystalického
dihydrochloridu, ktery Kkrystaluje z 96%
ethanolu jako hemihydrét a taje pfi 232 aZ
233 °C.

Priklad 19

1-(s-Hydrindacen-4-yl}-2- {4-fenylpirerazi-
no)ethanol

Podobné jako v predeSlych pfipadech se
provede redukce 7,5 g 4-[(4-fenylpiperazi-
nojacetyl}-s-hydrindacenu pomoci 3,0 g hyd-
ridu lithnohlinitého ve smési 50 ml benzenu
a 50 ml éteru. Ziskd se 7,5 g homogenni
olejovité bdze, ktera stdnim krystaluje; jehli-
ce s b. t. 109 aZ 110 °C (benzen-hexan). Ne-
utralizaci chlorovodikem ve smési benzenu
a éteru poskytuje krystalicky monohydro-
chlorid s b. t. 242 aZ 244 °C (60% ethanol).
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Priklad 20

1-(s-Hydrindacen-4-yl}-2-methylamino-
ethanol :

K roztoku 4,8 g N-benzyl-N-methyl-1-(s-
-hydrindacen-4-yl)-2-aminoethanolu v 80 ml
tistého 96% ethanolu se pfid4d- v mnoZstvi
2,0 g 10% paladiovy katalyzator na uhli a
smés se hydrogenuje za norméinich podmi-
nek (teplota mistnosti, atmosféricky tlak}
na t¥epatce. B&hem 8 hodin tfepéni se do-
sdhne teoretické spotfeby vodiku. Po od-
filtrovdni katalyzdtoru se filtrat odpafli za
sniZeného tlaku. Ziskd se 3,3 g (96 %) ho-
mogenni olejovité béaze, kterd neutralizaci
kyselinou maleinovou ve smési ethanolu a
éteru poskytuje krystalicky hydrogenmalei-
nét s b. t. 159 aZ 160 °C (ethanol).
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PFiklad 21

1-(s-Hydrindacen-4-y1)-2- 1sopropy1am1no-: o
ethanol v

Podobng jako v piedeslém prlpadé se hyd-»
rogenuje 5,4 g N-benzyl-N-isopropyl-1-(s-
-hydrmdacen 4-yl}-2-aminoethanolu ve 100
ml ethanolu za p¥itomnosti 2 g 10% pald-
diového katalyzdtoru na uhli. Po 7 hodindch -
tfepdni se dosdhne teoretické spotfeby vo-
diku a ziské se 4,0 g (100 %) homogenniho
olejovitého produktu Neutralizaci kyselinou:
maleinovou v éteru-se ziskd hydrogenma-:
leinat, ktery se vydisti krystahzac1 A etha
nolu; b, t. 198 aZ 199 °C.

PREDMET VYNALEZU -

Aminoketony a aminoalkoholy s-hydrin-
dacenové ¥ady obecného vzorce I,

- X-CH,, NRR*
A

kde X zna€i skupinu CO nebo CH(OH) a R!
a R?, stejné nebo rfizné, zna&i atom- vodiku,
methyl, ethyl, n-propyl, 1sopropyl allyl, pro--
pargyl a benzyl, nebo celd skupina NRIRZ
znaéi zbytek pyrrolidinu, piperidinu, morfo-
linu, 1-methylpiperazinu a 1- fenylpiperazinu,
a ]B]iCh soli s anorganickymi nebo organlc-
kymi kyselinami.
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