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Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarza-
nia nowych wracylohydrazydéw kwaséw karboksy-
lowych o ogdlnym wzorze przedstawionych na ry-
sunku, w ktérym R oznacza atom wodoru, pod-
stawnik alkilowy zawierajgcy do 3 atoméw wegla,
jak na przyklad metylowy lub etylowy albo tez
grupe benzoilowsg.

Zwigzki te, dotychiczas mie opisane w literaturze,
wykazujg dzialanie bakteriobéjcze i moga znalezé
zastosowanie w lecznictwie i/lub w weterynarii.

Stwierdzono, -Zg..mgzna w-prosty. sposdéb. wytwa-.

rzaé zwigzek .0 Wwzorze przedstawionym na: rysuns-

ku, w Ktérym R oznacza atom wodoru, jezeli 4-hy-
drazynouracyl podda sie reakcji z madmiarem Iste-
zonego kwasu mrowkowego w temperaturze poko-
jowej i powstaly roztwér odstawi do krystalizacji.
Wydzielony krystaliczny produkt oczyszcza si¢ mna
drodze krystalizacji z wody.

Stwierdzono nastepnie, Ze mozna otrzymywaé
nowe 2awigzki chemiczne o ogbélnym wzorze przed-
stawionym na crysunku, 'w ktérym R oznacza pod-
stawnik alkilowy, zawierajacy do 3 atoméw wegla,
jezeli na 4-hydrazynouracyl dziala sie bezwodni-
kiem alkilowego kwasu karboksylowego albo chlo-
robezwodnikiem karbokisylowego kwasu alkilowe-
go. W tym celu 4-hydrazynouracyl wprowadza 'sie
do nadmiaru bezwodnika alifatycznego kwasu kar-
boksylowego i ogrzewa ma wrzgcej lazni wodnej
pod chlodnicg zwrotng przez kilka godzin. Mozna
tez zastosowaé do procesu zamiast nadmiaru bez-
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wodnika kwasowego stechiometryczng jego ilosé,
ale w Srodowisku nadmiaru kwasu, z ktérego wy-
wodzi sie acylujacy bezwodnik kwasu karbokisylo-
wego.

Przy uzyciu chlorobezwodnika alifatyeznego kwa-
su karbokisylowego ido acylacji 4-hydrazynouracylu
proces prowadzi sie réwniez w érodowisku kwasu,
z ktérego wywodzi si¢ chlorobezwodnik kwasowy.
Po zakonczonej reakcji z masy poreakeyinej wy-
krystalizowany produkt odsgeza sle i przekrystali-
ez .. wody. hib - obganiczneso- roZpliszdrainika,
jek- 1ta- przykiad z etanoly; albo tez’ z mieSzaniny
rozpuszczalnikow,

Stwierdzono réwniez, ze mozna wytwarzaé zwigz-
ki 0 wzorze przedstawionym mna rysunku, w ktérym
R oznacza grupe benzoilowsy, jezeli 4-hydrazynoura-
cyl rozpusei si¢ w wodnym coztworze wodorotlen-
ku sodu lub potasu i przy silnym mieszaniu w tem-
peraturze pokojowej wkrapla lsie powoli chlorek
benzoilu, po czym mase poreakcyjna pozostawia do
krystalizacji, Wydzielony krystaliczny osad odsacza
si¢ i przemywa rozpuszczalnikiem organicznym, na
przyklad etanolem, po czym odmyty osad oczyszcza
si¢ na drodze krystalizacji.

Podane nizej przyklady wyjasniaja blizej istote
wynalazku, nie ograniczajgc jego zakresu.

Przyktlad I. Mieszanine zlozong z 0,7 g 4-hy-
drazynouracylu i 20 ml 85-procentowego kwasu
mréwkowego miesza si¢ W temperaturze pokojowej
przez jedng godzine. Po tym czasie z klarownego
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bezbarwmego roztworu wydziela sie bialty osad. Na
drugi dzien ofrzymany Xkrystaliczny osad -odsgcza
sie, po czym oczyszeza na drodze krystalizacji
z wody. Uzyskuje sie 0,52 g 4-formylohydrazyno-
uracylu, co stanowi 61,2% wydajno$ci teoretycznej.
Produkt rozklada sie w temperaturze 230° bez sto-
pienia.

Przyklad II. Do kolbki, zaopatrzonej w mie-
szadlo i chlodnice zwrotng wprowadza sie 25 mil
kwasu octowego lodowatego, 1 ml bezwodnika kwa-
su octowego i 1 g 4-hydrazynouracylu. Zawarto§é
kolby ogrzewa sie do wrzenia i w tej temperaturze
miesza do chwili, az pobrana prébka nie daje re-
akcji z pieciocyjanoamoniakozelazinem sodu, to
jest przez okolo 5 godzin. Po tym czasie mase po-
reakeyjng ozigbia si¢ do temperatury pokojowej.
Nastgpnie wykrystalizowany osad odsgcza- sie
i przekrystalizowuje z wody. Uzyskuje sie 0,95 g
uracylohydrazydu kwasu octowego w postaci bia-
lych platké6w o temperaturze topnienia <274—275°
z rozkladem, co stanowi 74% wydajnosci teore-
tycznej. :

Przyklad II Db kolbki, umieszczonej na
lazni wodnej i zaopatrzonej w mieszadlo i chtodni-
ce zwrotng, wprowadza sie 0,7 g 4-hyldrazynoura-
cylu i-10 mil bezwodnika kwasu octowego, a nas-
tepnie, przy uruchomionym mieszadle, ogrzewa sie
do zaniku reakcji z pieciocyjanoamoniakozelazinem
sodu, to jest przez okolo 6 godzim.

Po zakoniczonej reakceji otrzymang mieézanine
ozigbia sie do temperatury pokojowej, wykrystali-
zowany [produkt odsgcza i przekrystalizowuje
z wody.

Uzyskuje sie 0,69 g uracylohydrazydu kwasu
octowego o temperaturze topnienia -274—275° z roz-
kladem, co stanowi 76% wydainoéci teoretycane;.

Przyklad IV. Mieszanine, ztozong z 25 mil
kwasu octowego lodowatego, 2,16 g 4-hydrazyno-
uracylu i 1,2 g «chlorku acetylu ogrzewa sie w kol-
bie ma wrzgcej lazni wodnej pod chiodnicg zwrot-
na przy ciagtym mieszaniu, az pobrana prdbka nie
-daje reakcji z pieciocyjanoamoniakozelazinem sodu,
to jest przez okolo 9 godzin, po czym mase poreak-
cyjng ozigbia sie do temperatury pokojowej, wy-
dzielony osad odsgcza i przekrystalizowuje z wo-
dy. Uzyskuje sie 1,63 g uracylohydrazydu kwasu
octowego, co stanowi 60% wydajnodci teoretycznej.

Przykltad V. Mieszanine 0,7 g 4-hydrazyno-
wracylu i 13,02 g bezwodnika kwalsu [propionowego
ogrzewa sie na wrzacej lazni wodnej pod chltodni-
cg zwrotng przy mieszaniu do =zaniku reakeji
z pigciocyjanoamoniakozelazinem sodu, to jest
przez okolo 10 godzin. Nastepnie mase porekacyjna
ozigbia si¢ do temperatury pokojowej, wydzielony
osad odsgcza i przekrystalizowuje z etanolu. Otrzy-
muje si¢ 0,6 g uracylohydrazydu kwasu propiono-
wego o temperaturze topnienia 257—258°, co stano-
wi 60,6% wydajnosci teoretycznej.
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Przyktad VI 0,7 g 4-hydrazynouracylu roz-
puszcza sie w 17,5 ml jednonormalnego roztworu
wodorotlenku sodu. Do ofrzymanego roztworu
w temperaturze pokojowej przy silnym mieszaniu
wkrapla sie powoli, 1,4 ml chlorku benzoilu w cia-
gu okolo 20 minut i mastepnie miesza sie jeszcze
przez 30 minut. Po tym czasie mase ‘poreakcyjng
odstawia sie do krystalizacji na 7 dni. Wydzielony
osad odsacza sig, przemywa dwukrotnie zimnym
etanolem po 30 ml w celu usuniecia powistalego
w czasie reakcji kwalsu benzoesowego.

Pozostaly osad przekrystalizowuje sie z 50-pro-
centowego wodnego roztworu izopropanolu. Otrzy-
muje sie 0,68 g 4-uracylohydrazydu kwasu benzo-
esowego o temperaturze topnienia 294—295° co
stanowi 56% wydajnodci teoretycane;j.

Zastrzezenie patentowe

Sposéb wytwarzania nowych uracylohydrazydéw
kwas6w karboksylowych o ogdlnym wzorze przed-
stawionym na rysunku, w kitérym R oznacza atom
wodoru albo podstawnik alkilowy zawierajacy do

'3 atom6éw wegla albo tez grupe benzoilowa, zma-

mienny tym, Ze 4-hydrazynouracyl poddaje sie re-
akeji z kwasem mréwkowym w temiperaturze po-
kojowej albo z bezwodnikiem lub chlorobezwodni-
kiem alkilowego kwasu karboksylowego w nadmia-
rze ‘bezwodnika kwasowego lub kwasu, z ktérego
wywodzi sie acylujacy bezwodnik lub chlorek kwa-
sowy, W temperaturze podwyiszonej albo tez do
4-hydrazynouracylu w wodnym roztworze wodo-
rotlenku sodu lub potasu wkrapla sie chlorek ben-
zoilu, po czym z masy poreakcyjnej wydzielony
krystaliczny osad odsacza sie i oczyszcza na dro-
dze krystalizacji z wody lub onganicznego rozpusz-
czalnika. -
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