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Wykryto, ze mozna otrzymywaé nowe
zwiazki o dzialaniu leczniczym przeprowa-
dzajac w odpowiednie amidyny nitryle, a-
midy albo tioamidy kwaséw fenylooksytlu-
szczowych podstawione dowolnie w rdze-
niu fenylowym.

W celu wytwarzania nowych tych zwia-
zkéw np. nitryle kwasow fenylooksytlusz-
czowych dowolnie podstawione w rdze-
niu fenylowym przeprowadza sie w ich
imidoetery, ktore nastepnie wprowadza sie
w reakcje z amoniakiem wzglednie z ami-
na pierwszorzedowa lub drugorzedowsg al-
bo tez wprost ogrzewa si¢ nitryl z solami
tych zasad.

Takie same zwiazki mozna rowniez o-
trzymaé stosujac jako material wyjsciowy
podstawione przy azocie lub nie podsta-
wione amidy kwaséw fenylooksytluszczo-

wych podstawionych dowolnie w rdzeniu
fenylowym, przeprowadzajac te amidy w
amido-chlorki, ktére nastepnie wprowadza
sie w reakcje z amoniakiem wzglednie z a-
mina pierwszorzedowa lub drugorzedowa
albo tez dziala si¢ tymi zasadami na odpo-
wiadajace powyzszym amidom tio-amidy
w stanie wolnym lub in statu nascendi.

Zwiazki otrzymane wedlug wynalazku
niniejszego powinny znaleZé zastosowanie
jako $rodki lecznicze.

Przyktad I. Chlerowodér gazowy wpro-
wadza sie do ozigbianej mieszaniny réwno-
czasteczkowych ilosci alkoholu i 2 - meto-
ksy - fenoksy - aceto - nitrylu (wytworzo-
nego np. przez reakcje chloro - aceto - ni-
trylu z eterem jedno - metylowym pyroka-
techiny w obecnosci wigzacych kwasy $rod-
kéow o punkcie wrzenia 115 — 117°C pod



ci$nieniem 2 mm) i-powstaly chlorowodo-
rek 2 - metoksy - fenoksy - aceto - imido -
- eteru rozciera sig¢ z rozpuszczalnikiem o-
bojetnym, jak np. eterem naftowym, eterem
lub benzenem. Produkt reakcji otrzymuje
si¢ w postaci bezbarwnego proszku krysta-
licznego wrazliwego na wilgo¢. 24,5 czesci
wagowych chlorowodorku 2 - metoksy - fe-
noksy - aceto - imido - eteru wstrzasa sie
z roztworem alkoholowym 2,2 czesci wago-
wych amoniaku az do zniknigcia tworzace-

go sie poczatkowo chlorku amonowego. Na- .

stepnie oddestylowuje si¢ alkohol, a pozo-

- statosé przekrystalizowuje z acetonu. O-
trzymany chlorowodorek 2 - metoksy - fe-
noksy - etenylo - amidyny o wzorze:

- | NH-HCI
CH,0.C,H,0.CH,C’
\NH,

o punkcie topnienia 114 — 116°C jest bez-
barwnym proszkiem krystalicznym latwo
rozpuszczalnym w wodzie.

Zamiast chlorowodorku 2 - metoksy -
- fenoksy - aceto - imido - eteru mozna
réwniez stosowaé inng sél chlorowco-wodo-
rowa, jak np. bromo-wodorek.

Przyktad II. Chlorowodér gazowy wpu-
szcza si¢ do ozigbianej mieszaniny réwno-
czasteczkowych ilosci alkoholu i 2 - meto-
ksy - 6 - alylo - fenoksy - aceto - nitrylu
(wytworzonego np. przez dziatanie chloro-
aceto - nitrylu na 2 - metoksy - 6 - alylo -
- fenol w obecnosci wiazacych kwasy srod-
kéw o punkcie wrzenia 127 — 130°C pod
ci$nieniem 1 mm) i produkt reakcji, jak
podano w przykladzie I, rozciera sie z roz-
puszczalnikiem obojetnym. Otrzymuje sie
chlorowadorek 2 - metoksy - 6 - alylo - fe-

C,H,0.CH,.0.CH,.C

\N/

noksy - aceto - imido - eteru w postaci bez
barwnego proszku krystalicznego. 28,5 cze:
$ci wagowych chlorowodorku tego imido -
- eteru wstrzasa si¢ z 2,2 czesci wagowych
amoniaku i 100 czesci wagowych alkoholu.
Nastepnie odparowuje si¢ rozpuszczalnik,
a pozostalos§é¢ przekrystalizowuje z matej
ilosci acetonu. Wytworzony chlorowodorek
2 - metoksy - 6 - alylo - fenoksy - eteny-
lo - amidyny o wzorze:

NH HCI
(CH,0) (C,H,) C,H,.0 .CH,. /
NH

2
jest bezbarwnym proszkiem krystalicznym
o punkcie topnienia 135 — 137°C rozpusz-
czajacym si¢ tatwo w wodzie.
~ Zamiast chlorowodorku 2 - metoksy -
- 6 - alylo - fenoksy - aceto - imido - eteru
mozna rowniez dobrze zastosowaé inng sél,
jak np. siarczan lub metylo - siarczan 2 -
- metoksy - 6 - alylo - fenoksyacetoimido-
eteru, albo nawet wolna zasade.

Przyktad III. 2 - etoksy - fenoksy -
- aceto - nitryl (wytworzony np. z jedno -
- etylowego eteru pyro - katechiny i chlo-
ro - aceto - nitrylu w obecnosci wiazacych
kwasy srodkéw o punkcie wrzenia 125 —
127°C pod ci$nieniem 4 mm i o punkcie to-
pnienia 44°C) przeprowadza sig, jak w
przykladzie I, w chlorowodorek 2 - etoksy -
- fenoksy - aceto - imido - eteru. 26 cze-
Sci wagowych tego zwiazku wstrzasa sig¢ z
9 czesciami wagowymi piperydyny i 100
cze$ciami wagowymi alkoholu. Po przeréb-
ce, jak w przykladzie I, otrzymuje sie chlo-
rowodorek 2 - etoksy - fenoksy - etenylo -
- piperydyno - amidyny o wzorze:

NH .HCI

- CH,_
CH,

\CH — CH,”



jako bezbarwny proszek krystaliczny o
punkcie topnienia 157°C latwo ‘rozpuszcza-
jacy sie¢ w wodzie.

Reakcja ta udaje si¢ réwniez, jezeli
wyzej. wymieniony nitryl podda sie dziala-
niu soli piperydyny.

Przyklad IV. Przez wprowadzanie
chlorowodoru gazowego do alkoholowego
roztworu chinolino - 8 - oksy - aceto - nitry-
lu (wytworzonego przez reakcje 8 - oksy -
- chinoliny z chloro - acetonitrylem o punk-
cie topnienia 122°C) otrzymuje si¢ dwu-
chlorowodorek chinolino - 8 - oksy - ace-
to - imido - eteru. 30 czesci wagowych dwu-
chlorowodorku imido - eteru wstrzasa sie
z alkoholowym roztworem 4 czesci wago-
wych amoniaku, nastepnie roztwér przesa-
cza si¢ i odparowuje. W ten sposéb otrzy-
muje si¢ jednochlorowodorek chinolino -
- 8 - oksy - etenylo - amidyny o wzorze:

VA VAN

|

NN/

o .cH,. c<
NH,

NH . HCI

jako bezbarwny proszek krystaliczny o
punkcie topnienia 204°C.

Ten sam produkt koficowy otrzymuje
si¢ rowniez stosujac jako material wyjscio-
wy chinolino - 8 - oksy - aceto - amid
wzglednie tio - amid.

chlorowodorek 2 - metoksy - fenoksy - etenylo - as - dwuetylo - amidyny
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chlorowodorek " "
" 2 - metoksy

- fenoksy - butenylo - amidyny

Przyktad V. Chinolino - 8 - oksy - n -
- butyro - nitryl (o punkcie topnienia 66 —
67°C otrzymany sposobem podanym w
przykladzie IV) przeprowadza si¢ w dwu-
chlorowodorek chinolino - 8 - oksy - n -
- butyro - imido - eteru. 33 czesci wagowe
tego zwiazku wstrzasa si¢ z alkoholowym
roztworem 4 czes$ci wagowych amoniaku.
Po skoriczonej reakcji oddestylowuje sig
rozpuszczalnik, a pozostato§é przekrystali-
zowuje sie z malej ilosci wody. Wytworzo-
ny chlorowodorek chinolino - 8 - oksy - n -
- butenylo - amidyny o wzorze:

AVAN

XN/
VNS A HCl
0.CH,.CH,.CH, c{
NH,

topnieje w temperaturze 248°C.

Zamiast chinolino - 8 - oksy - n - bu-
tyro - imido - eteru moina réwniez stoso-
waé inne chinolino - 8 - oksy - butyro - i- .
mido - etery, jak np. zwigzek o wzorze:

CH

CHNO CH C/

No - C,H,

- W podobny sposéb mozna réwniez o-
trzymywaé zwiazki podane na nastqpula-
cej tabeli:

punkt topnienia

134—136°C
- as-n-dwubutylo-amidyny -~ 115—117°C
- as - dwualylo - amidyny 138—139°C
benzylo - amidyny 133—135°C
p - B - B - dwuetylo - fenylo -

- etylo - amidyny 180—182°C

, - N - dwuetylo - amino -

- etylo amidyny 125°C

w - fenylo - amidyny 123—125°C
116—118°C



punkt topnienia
chlorowodorek 2 - metoksy - 6 - alylo - fenoksy - etenylo - as -
- dwuetylo - amidyny
" 2 - metoksy - 6 - alyle. - fenoksy - etenyle -

123—125°C

1" 2 - etoksy - fenoksy - etenylo - amidyny
1" - 3 - metoksy - fenoksy - etenylo - amidyny

" 4 - me’tmksy ﬁenoksy - etenylo - amidyny

1" 1 1"

" 1 1"

" - alylo - 4 me’ooksy - fenoksy - etenylo - amidyny

1" [1] 1"

1" " "

dwuchlorowodorek chinelino -
jednochlerowodorek " ,

Nastepujace jeszcze nieznane materiady
wyjsSciowe: wytworzono podobnie jak w
przyktadach I — V:

3 - metoksy - fenoksy - aceto - nitryl o
punkcie wrzenia. 121—125°C pod cisnie-
niem 4 mm wytworzono z jednometylowe-
go eteru. rezorcyny i chloro - aceto - ni-
tryly,

4 - metoksy - fenoksy - aceto - nitryl o
punkcie wrzenia 142—145°C pod cisnie-
niem 5 mm wytworzono z jednometylowe-
go eteru hydro - chinonu i chloro - aceto -
nitrylu,

2 - alylo - 4 - metaksy - fenoksy - ace-
to - nitryl o punkcie wrzenia 140 — 143°C
pod ci§nieniem 2 mm wytworzeno z 2 -
alyla - 4 - metoksy - fenolu i chloro - ace-
to - nitryluy, »

chinelino - 6 - oksy - aceto - nitryl o
punkcie topnienia 108°C. — wytworzono z

- 6 - oksy - etenylo - amidyny

- piperydyno - amidyny 129—132°C

117—119°C
135°C
" piperydyno - amidyny 141—143°C
120—122°C
" benzylo - amidyny 108°C
Y p - fenylo - etylo -
- amidyny 189°C.
" piperydyno: - amidyny 1686—170°C
93—95°C.
" ” - as - dwuetylo-
- amidyny 121—123°C
- » - piperydyno -
- amidyny 152—154°C
& - oksy - etenyla - piperydiyno - amidyny  208—216°C
w - B - fenylo - etylo - :
- amidyny 181—182°C
249—250°C

6 - oksy - chinoliny i chloro - aceto - ni-
trylu. :

Zastrzezenie patentowe.

Speséb wytwarzania. amidyn czynnych
pod wzgledem leczniczym, znamienny tym,
ze podstawione dewolnie w rdzeniu feny-
lowym pochodne kwaséw fenylo - oksy -
tluszczowych, jak mp. ich nitryle, imido-
etery, amidohaloidki lub. tio - amidy zada-
je si¢ amoniakiem, aminami pierwszorzg-
dowymi lub drugorzedowymi wzglednie
ich. solami.

Gesellschaft

fiir Chemische Industrie
in Basel.

Zastepca: M. Skrzypkowski,

rzecznik patentowy.

Druk L. Boguslawskiego i Ski, Warszawa.
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