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(54) Zpiisob vyroby optieky aktivaich basi
1 2
Stépeni racemickych vinkadifformino-

vych basi vzorce I,

H
(1

, COOCH;

kde R znadi vodik, methyl, ethyl nebo allyl,
na opticky aktivni formy Géinkem enantio-
mernich vinnych kyselin.
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" Vynélez se tyka zpisobu vyroby opticky
aktivnich basi obecného ‘VZ‘OJ‘?C‘Q I :

ve kterém R znadéi ethyl, methyl, vodik ne-
bo allyl. ‘

Tyto base jsou nové, kromd& (-4)- a
(—)- formy pFisludného ethylderivatu (R

ve vzorci I znadi ethyl), ktery aZ dosud byl -

dostupny pouze izglaci z rostlinného ma-
teridlu.

Sloudeniny obecného vzorce I jsou dile-
Fitymi meziprodukty vyroby lé€iv, zejména
syntetickych analog alkaloidi vinky, které
maji- Siroké pouZiti.-PonévadZ u opticky ak-
tivnich latek p¥irodniho plivodu je zpravid-
la G&inndjsi jen jeden z antipodd, je z pre-
parativniho i ekonomického hlediska vy-
hodn&jsi pracovat jiZ od zaddtku syntézy s
opticky aktivnimi latkami, neZ provadét §t&-
peni aZ v zdvéretnych stupnich, kdy teore-
ticky nejmén& polovina ziskaného produk-
“tu odpadne ve formé& nepotFebného antipo-
du.

Uvedené nevyhody odstraiiuje tento vy-
nilez, ktery umoZiiuje ziskdni obou opticky
aktivnich forem basi obecného vzorce I;
jeho podstata spodivd v tom, Ze se racemic-
ké base obecného vzorce I

i
L
SN

H coocH, (1)

(Es. a. o. &. 211 143), ve kterém R mé uve-
deny vyznam, nechaji reagovat s (--)- ne-
bo [—)-vinnou kyselinou v ethanolu ne-
bo methanolu a na ziskanou Kkrystalickou
latku se plisobi slabou anorganickou basi,
napiiklad karbonatem nebo hydrogenkarbo-
nitem sodnym nebo draselnym.

Podle vyhodné formy provedeni zptisobu
podle vynédlezu se postupuje tak, Ze se na

4
racemickou basi vzorce I piisobi postupné
ob&ma enanciomery vinné kyseliny, ¢imZ se

ziska (4)- i(—)-forma base vzorce I

Stépeni je moZno provést i alternativnimi
zplisoby, napf. chromatografii na opticky
aktivnich nosi¢ich. Postup mé v3ak nevyho-
du v tom, Ze je pracny.

Néasledujici pFiklady ilustruji, avSak nik-
terak neomezuji, obecnost zpfisobu podle
vynélezu.

Priklady provedeni
Priklad 1

Smés 8,76 g (25 mmol) 18-methylenvinan-
difforminu (I: R=CH2.CH=CH2) a 3,68 g
(24,5 mmol) (- )-vinné kyseliny se rozpus-
ti za varu v 35 ml ethanolu. Roztok se po-
nechd stdt do druhého dne v lednici a vy-

- -louené krystaly se odsaji a vyva¥i s 12 ml

ethanolu. Ziska se 4,92 g (78,6 %) soli s t. t.
137 aZ 141,5 °C. Tato sl se rozd8li mezi
0,7 M vodny roztok hydrogen-karbonétu dra-
selného a methylenchlorid. Organicka féaze
se promyje 0,3 M roztokem hydrogen-karbo-
néatu draselného, 2 X vodou a nakonec so-
lankou. Po vysu8eni siranem sodnym Se roz-
tok odpafi a ziska se 3,27 g (96,7'%) bez-
barvého skla s ota¢ivosti («) +560,5° (etha-
nol); (-)-18-methylenvinyldifformin (I:

R '= CH2.CH=CHz). Z ptvodnich matet-
nych louhii se uvolni base vySe uvedenym
zplsobem. Ziskané sklo se do$t&pi vySe po-
psanym postupem pomoci (—)-vinné kyse-
liny. Ze ziskané soli se uvolni (—}-18-me-
thylenvinkadifformin (I: R=CH2.CH=CHz2)
vySe uvedenym zplisobem; sklo se specific-
kou otadivosti («¢) —561° (etanol).

P¥iklad 2

Postupem podle pfikladu 1 s tim, Ze mis-
to ethanolu pouZije methanolu a misto hyd-
rogen-karbonitu draselného uhli¢itanu sod-
ného, se z [(-)-vinkadifforminu (I: R =
CH2.CHs) ziskd 50,2 % (-)-vinkadifformi-
nu (I: R = CHz2.CH3) s t. t. 92,5 aZ 94 °C,
a 54,8% (—)-vinkadifforminu (I: R =
= CHz2.CH3) s t. t. 92 aZ 94,5 °C.

PREDMET VYNALEZU

Zplsob vyroby opticky aktivnich basi VZOT-
cel,

kde R znaéi ethyl, methyl, vodik nebo allyl,
vyznadujici se tim, Ze se racemické formy
basi vzorce I, kde R ma shora uvedeny vy-
znam, ponechaji reagovat s (+)- nebo (—)-
-vinnou kyselinou v ethanolu nebo methano-
lu, a na ziskanou Kkrystalickou ldtku se pii-
sobi slabou anorganickou basi, jako nap¥.
karbonéatem nebo hydrogenkarbonédtem sod-
nym nebo draselnym.
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