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SINTHESE DES
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Thionaphthen-Derivate finden in neuerer Zeit zunehmendes pharmakologi-
sches Interesseq). Auch die S-analogen Yohimban-Abkommlinge 1-Desaza-1-

2) 3)

thia-3-isoreserpidin“’/ und 1-Desaza-1-thia-reserpin enthalten das
Thionaphthen-Geriist.

Die Herstellung des unsubstituierten 1-Desaza-1-thia~yohimban-Ringsye
stems, das diesen Substanzen zugrunde liegt, wird in vorliegender Mittei-~
lung beschrieben. Hierbei wurde von 2-(3-Thionaphthenyl)-dthylamin und
Isochromanon-(3) ausgegengen. Dieses Verfahren zum Aufbau heterocyclischer
kondensierter Ringsysteme aus aminen und Lactonen hat sich bereits bei der
Synthese des Berbin—Systemsq) sowie des Yohimban-Gerﬁstes5) und seines
Sauerstoff—&nalogen6).bewéhrt.

Ausgangsstoff flir die Aminkomponente war 3-Cyanmethyl-thionaphthen (I),
das sich aus Thionaphthen {liber das 3-Chlormethyl-Derivat unter Variation

7)

der Versuchsbedingungen’’/ in 68 %iger Ausbeute gewinnen lieB. Das bei
der nachfolgenden Reduktion mit Lithiumalanats) entstehende 2-(3-Thio-
naphthenyl)-&thylamin wurde nicht isoliert, sondern als Rohprodukt so-
gleich in Athanol mit Isochromanon-(3) (II)g) umgesetzt. Ausbeute an
N—[2—(3-Thionaphthenyl)—éthyl]-o—hydroxymethyl—phenylacetamid (1III1)

38 % d.Th., bezogen auf I; Schmp. 108-110°C (Benzol).

Reaktion des Hydroxyamides III mit Phosphoroxidchlorid in wasserfreiem
Benzol fiihrte unter Bischler-Napieralski-RingschluB zum Desaza-thia-B-

carbolin-Derivat. Diese instabile Zwischenstufe versetzte man sofort in

methanolischer Lésung mit Natriumborhydrid, wobei Reduktion und Cyclisie-~
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rung zum Benzo[gIthionaphtheno[2.5-aJchinnlizin—Ringsystem erfolgen.

Das entstehende 1-Desaza-1-thia-15.16.17.18.19.20-hexadehydro~yohimban

(IV) wurde aus Athanol umkristallisiert. Ausbeute an chromatographisch

reiner Substanz 62 % d.Th., Schmp. 177—179°C. Die Strukturen von III

und IV wurden durch Elementaranalysen sowie durch IR~ und NMR-Spektren

bestatigt.

Wir danken der Deutschen Forschungsgemeinschaft fiir die Unterstiitzung

dieser Arbeit.
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