
Tetrahedron Letters No.17, PP. 1231-1232, 1971. Pergamon Press. Printed in Great Britain. 

Aufbau eines Yohimban-iihnlichen Heterocyclus 

Zweistufensynthese von Benzofuro-benzo-chinolizidin 

K. Weise und F. Zymalkowski 

Pharm.Inst. der Universitlt Bonn, Deutschland 

(Received in Germany 5 February 1971; received ia UK for publication 22 March 1971) 

3-&Benzofuryl%hylamin (I) la& sich ahnlich wie Tryptamin zum 

einfachen Aufbau heterocyclischer Ringsysteme einsetzen. Wahrend 

aus Try-ptsmin in zwei Stufen der Pentacyclus des Yohimbans zu- 

gsnf;‘lich ist, 1) entsteht aus I das tiauerstoffsnalogon V. Dazu 

wird I, nnch einem modifizierten Verfahren der Fa. Hoffmann- 

La aoche 2) hergestellt, zunachst mit Isochromenon (II) in das 

[o-Ilydroxynethylphenyl] -acetyl-Derivat von I (III) verwandelt 

(Rp. 105O, 89 /h). Unter Bischler-Rapieralski-Bedingungen bildet 

sich das instabile, schwer zu isolierende I-k-Chlormethyg-benzal- 

1,2,3,4-tetrahydro-benzofuro-p,3-cl-pyridin (IV). Wenn man auf 

die isolierung von IV verzichtet und das Rohprodukt unverziiglich 

in methanolischer I&sung mit Batriumborhydrid behandelt, erhalt 

ran unter intramolekularer i?-klkylierung und Reduktion die dem 

?ohinbanrin~sgsten analoge Desaza-oxo-Verbindung V (Fp. von V=HCl 

21S0 unter Zersetzung, 65 ;c bezogen auf I). Diese Reektionen ge- 

lincen such nit p;et?oxy-Derivaten von I oder II. Die Endprodukte 

interessieren im Hinblick auf ihre pharmskologische Wirkung. 
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