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heksahydro-1,4,7-oksadiazepiny
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Przedmiotem wynalazku jest spos6b otrzymywa-
nia nowych pochodnych heksahydro-14,7-oksadia-
zepiny o wzorze ogélnym przedstawionym na ry-
sunku, w kiérym R oznacza rodnik metylowy,
fenylowy i dwufenylometylowy. Sa to zwiazki
nowe nie opisane w piSmiennictwie chemicznym.

Stwierdzono, ze zwiazki o wzorze przedstawio-
nym na rysunku, w ktérym R ma wyzej podane
znaczenie mozna otrzymaé w prosty sposéb przez
kondensacje eteru '2,2’-dichlorodietylowego N,N’-
-dwupodstawionymi pochodhymi hydrazyny
z N,N’-diacetylohydrazyng, N,N’-dibenzoilohydra-
zyng i N,N’-di+difenyloacetylo/hydrazyng. Kon-
densacje te prowadzi si¢ w temperaturze 50—
—150°C w czasie 2—100 godzin wobec zasad orga-
nicznych korzysnie butanolanu sodowego, stosu-
jac jako rozpuszczalniki weglowodory aromatyczne
i dwumetyloformamid., Produkt finalny wyodreb-
nia sie przez krystalizacje z alkoholi lub estréw.

Nowe zwigzki, otrzymane sposobem wedlug wy-
nalazku, we wstepnych badaniach scriningowych
wykazaly dziatanie na oSrodkowy uklad nerwowy.
Nasilajg oérodkowe dzialanie L-Dopa. Stosowane
w dawkach 1/12 LDg, hamujg ruchliwo§é spon-
taniczng myszy nasilanych amfetaming. Wymie-
niona wyzej dawka powoduje przediuzenie snu
heksobarbitalowego i obniza drgawki kardiozolo-
we.

Ponadto zwigzki otrzymane sposcbem wedlug
wynalazku zostaly zbadane na materiale roslin~
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nym pod katem ich ewentualnego dzialamia anty-
mitotycznego. W stosunku do wzorcowego prepa-
ratu kwietidyny wykazaly korzystne dzialanie;

Sposéb wedtug wynalazku ilustrujg nastepujace
przyklady, w ktérych czeSci wagowe oznaczajg
gramy, a czeSci objetosciowe centymetry sze$cien-
ne.

Przyklad I. W kolbie okraglodennej zaopat-
rzonej w mieszadlo i chlodnice zwrotng umiesz-
czono 14,3 czesci wagowych (0,1 mola) eteru 2,2-
-dichlorodietylowego, 9,6 czeSci wagowych (0,1 mo-
lo) butanolanu sodowego i 24 czeSci wagowych (0,1
mola) N,N’-dibenzoilohydrazyny w 500 czesciach
objetosciowych dimetyloformamidu. Mieszanine
ogrzewano przez 15 godzin w temperaturze 140°C.
Po ozigbieniu wytworzony osad odsgczono,
a z przesaczu oddestylowano rozpuszczalnik., Po-
wstaly osad rozpuszczono w mieszaninie 150
czesci objetoSciowych toluenu i 50 czesci objetos-
ciowych chloroformu. Nierozpuszczalny osad od-
saczono, z przesaczu oddestylowano rozpuszczal-
nik. Pozostalo$¢ poddano krystalizacji z octanu
etylu, Otrzymano zwiazek o wzorze og6lnym
przedstawionym na rysunku, w ktérym R oznacza
rodnik fenylowy o temperaturze topnienia 174—
175°C z wydajnoscia 40%.

Przyktlad IL W kolbie okragtodenne] zao-
patrzonej w mieszadlo i chtodnice zwrotng umiesz-
czono 14,3 czeSci wagowych (0,1 mola) eteru 2,2’-
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-dichlorodietylowego, 19,2 cze§ci wagowych (0,2
mola) butanolanu sodowego i 11,6 czeSci wago-
wych (0,1 mola) N,N’-diacetylohydrazyny w 500
czeSciach  objeto$ciowych dimetyloformamidu.
Mieszanine ogrzewano przez 15 godzin w tempe-
raturze 140°C, Po oziebieniu wytworzony osad
odsgczono, a z przesaczu oddestylowano rozpusz-
czalnik, Pozostalo§¢ destylowano, zbierajgc frak-
cjz 160-170/1 mmHg. Frakcje krystalizowano
z metanolu. Ofirzymano 52 czeSci wagowych
zwigzku o wzorze ogélnym przedstawionym na
rysunku, w ktérym R oznacza rodnik metylowy
o temperaturze topnienia 95—96°C z wydajnoscig
28%. . :

Przyklad IIL. W kolbie okraglodennej zao-
patrzonej w imieszadlo i chlodnice zWwrotng
umieszczono ‘14,3 cze$ci wagowych (0,1 mola) ete-
ru 22'dichlorodietylowego, 19,2 czeSci wagowych
(0,2 mola) butanclanu sodowego i 42 czeSci wago-
wych (0,1 mola) N,N’-di-/difenyloacetylo/hydrazyny
w 500 czedciach objetosciowych dimetyloformami-
du. Mieszaning ogrzewano przez 15 godzin w tem-
peraturze 140°, Po ozigbieniu wytworzony osad
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odsgczono, a z przesgczu oddestylowano rozpusz-
czalnik, Powstaly osad rozpuszczono w mieszani-
nie 150 czesci objetoSciowych toluenu i 50 czeSci
objetoSciowych  chloroformu.  Nierozpuszczalny
osad odsaczono, a z przesgczu oddestylowano roz-
puszczalniki. Pozostalo§é poddano krystalizacji
z octanu etylu. Otrzymano 21 czeSci wagowe
zwigzku o wzorze ogélnym przedstawionym na
rysunku, w ktorym R oznacza rodnik difenylome-
tylowy o temperaturze topnienia 181—i182° z wy-

~ dajnoscia 42%.

Zastrzezenie patentowe

Sposéb otrzymywania mowych pochodnych hek-
sahydro-14,7-0ksadiazepiny o wzorze ogélnym
przedstawionym na rysunku, w ktérym R ozna-
cza rodnik metylowy, fenylowy i dwumetylo-me-
tylowy, znamienny tym, ze eter 2,2’-dichlorodie-
tylowy kondensuje si¢ z N,N’~-dwupodstawionymi
pochodnymi hydrazyny, szczegélnie z N,N’-diace-
tylohydrazyng, N,N’-dibenzoilohydrazyng i N,XN’-
-di-/difenyloacetylo/hydrazyng.
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