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NIEKTORE ESTERY 1-N-METYLEFEDRINU

L. DUBRAVKOVA, 1. JEZO, P. SEFCOVIC, Z. VOTICKY

Oddelenie farmaceutickej chémie a biochémie Chemického ustavu
Slovenskej akadémie vied v Bratislave

O esteroch odvodenych od zakladného skeletu N—C—C—OH sme dosial
publikovali dve prace [1, 2], a to o derivatoch N-metyl-3-hydroxypiperidinu
a o-dimetylaminocyklohexanolu. KedZe niektoré estery uvedenych zlucenin
sa ukdzali farmakodynamicky aktivnymi, javila sa nadej, ze aj iné zliceniny
tohto typu budt mat podobnu aktivitu. Zo zliéenin, ktoré maji vo svojej
Strukture zachovant konfiguraciu N—C—C—OH, sme teraz venovali pozor-
nost esterom 1-N-metylefedrinu. Pripravili sme sériu esterov, o ktorych
uéinnosti budeme referovat na inom mieste.

Z porovnania Struktury N-metyl-3-hydroxypiperidinu, o-dimetylamino-
cyklohexanolu a I-N-metylefedrinu jasne vyplyva existencia zdkladne]

vizby N—(C—C—OH v molekulach:
*CH-— CH CH;
om N(CHJ s

Potrebny 1-N-metylefedrin sme pripravili metylidciou Il-efedrinu podla
ischweiler-Clarka formaldehydom za pritomnosti kyseliny mravdej
a ziskany produkt sme esterifikovali spdsobom opisanym v predchadzajucich
publikaciach [1, 2]. Pri ziskanych produktoch sme stanovili body varu a body
topenia baz, Specificki otddavost, ako aj body topenia hydrochloridov, pri
ktorych sme vykonali elementdrnu analyzu.

Experimentalna ¢ast

Vsetky body varu a body topenia si nekorigované.

Specifickt ota8avost béz sme stanovili v 10 9, metanolovych roztokoch, s vynimkou
latok oznagenych *, kde §lo o 5 9, roztoky. Meranie bolo zata%ené chybou - 2°,

I-N-metylefedrin .

Tito latku sme pripravili podla japonskych autorov [3], pri¢om ich postup sme modi-
fikovali takto:

Zmes 313 g (1,9 mélu) l-efedrinu, 588 g 40 9, formaldehydu a 390 g 85 %, kyseliny
mravéej sa 5 hodin vari pod spatnym chladiéom. Po skongeni reakcie a vdkuovom za-
husteni do sucha sa destilaény zvySok pri teplote asi 60 °C rozloZi pridavkom roztoku’
195 g NaOH v 470 ml vody. Po ochladeni reakénej zmesi sa vylitend béza vyextrahuje
éterom, extrakt sa vysu$i tuhou potagou a potom sa vdkuove frakciuje.

VytaZok je 286 g produktu, t. j. 88 %; b. v.;, = 134—135°C, b. t. = 85—86 °C,
["‘]D = —30° (metanol).

Literatura [3] uddva bh. v.;, = 137—139°C, b. t. = 86—87 °C, [oc]%J = —29,2°,
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Pokraé. tab. 1

| | - 45—46 | 181—182r | +63,8 |C,H,O,N.HCI| 4,38 | 4,33 | 66 319,82
V4
( o - 70—71 | 204—205 r | +59,5° |Cy,HyO,N . HCI| 4,00 | 3,08 | 74 349,84
N /OCHa
N\
o — 75—176 | 193—194 r |+106,8 |C,,Hy0,N.HCI| 4,00 | 4,06 | 83 349,84
CH,O\ J _ ;
cH0r N v
|| e 99—100| 163—164 1| +94.0 | CyH,;0,N.HCI| 3,68 | 3,65 | 80 379,87
CH;.O\ J
CH OK \“
CH.O - 85— 86 | 178179 r| + 79,0 | C,H,,O,N.HCI| 3,41 | 3,38 | 78 409,90
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Priprava esterov I-N-metylefedrinu

PoZadované estery sme pripravili postupom uZ opisanym v [2], pri¢om estery alifatic-
kych kyselin sme ¢istili vikuovou destilaciou a estery aromatickych kyselin sme preéistili
krystalizdciou z petroléteru. Vytazok esterov sa pohybuje medzi 65—90 %, poéitané

na I-N-metylefedrin (pozri tab. 1).
za ¢o mu srdecne dakujemne.

Analyzy ziskanyjch produktov urobil inZ. J. Beicht,
Stthrn
Pripravili a charakterizovali sme niektoré estery 1-N-metylefedrinu s ali-
fatickymi a aromatickymi kyselinami.

HEKOTOPBIE 2®PUPBI |-N-METHJIDPEIPHHA

JI. JYBPABKOBA, H. EXO, I1. HIEPUOBHY, 3. BOTHULKH

Otjenenne apMaueBTHuecKoil XuMuH H OHOXMMHH XHMHYECKOTO HHCTHTYT?
CrnoBaukoii Axagemun Hayk B Bpaticiase

Beisogst
Mbpl NpPHroTOBHJH M OXapaKTepH3oBaJii HekoTopble 3duipbl 1-N-MeTHasbcapiina ¢ aqauda-

THYECKHMH H apPOMATHYECKHMH KHCJIOTaMH.
IMoctynio B pejakunio 22. 10. 1956 r.

EINIGE ESTER DES I-N-METHYLEPHEDRINS
L. DUBRAVKOVA, I. JEZO, P. SEFCOVIC, Z. VOTICKY

Abteilung fiir pharmazeutische Chemie und Biochemie des Chemischen Instituts
an der Slowakischen Akademie der Wissenschaften in Bratislava

Zusammenfassung

Es wurden einige Ester des 1-N-Methylephedrins mit aliphatischen und aromatischen

Sduren hergestellt und charakterisiert.
In die Redaktion eingelangt den 22, 10. 1956
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