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Sposob wytwarzania
6,6-dwuetylo-heksahydro-7H-[1,4]-diazepino-5,7-dionu

1

Przedmiotem wynalazku jest sposbb wytwalrzania
6,6-dwuetylo-heksahydro-7H-[1,4]-diazepino-5,7-dio-
nu o wzorze 2. |

Wymieniony zwigzek jest zwiazkiem nowym,
wykazujgcym w badaniach farmakioliogicznych dzia-
lanie przeciwbélowe. Zwigzek ten jest pochodng
{1,4]-dwubenzylo-6,6-dwuetylo-heksahydro-7TH-[1,4]-
-diazepino-5,7-dionu charakiteryzujgicym si¢ réwmiez
dziataniem kojgcym i bedgcym réwniez zwigzkiem
nowym. [

Wedlug wynalazku sposéb wytwarzania 6,6-dwu-
etylo-heksahydro-7H-[1,4]-diazepino-5,7-dionu o
wzorze 2 polega na tym, ze N,N-dwubenzyloetyle.
nodwuamine kondensuje sie z chlorkiem dwuety-
lomalonowym, a powstaly w wyniku kondensalcji
{1,4]-dwubenzylo-8,6-dwuetylo-hekisahyidro-TH-{1,4]-
-diazepino-5,7-dion o wazorze 1l poddaje sie reduk-
cji sodem metalicznym w ciekiym amioniaku.

Preparat badany w dawce 200 i 400 mg/kg
zmniejsza uUnoszenie sig¢ szczurdw w tescie otiwar-
tego pola odpowiednio o 53% i 42%, w dawce
wytszej zmniejsza ruchliwosé szezuréw o 35%.

Badany zwigzek w dawce 200 mg/kg zwiekdza
czas wystgpienia reakcji bolowej w tescie gorgcej
plytki maksymalnie o 63/, ,

Przedmiot wynalazku jest przedstawiony w po-
nizszych przykladach wylkonania.

Przykiad I 0,02 gmola N,N-dwubenzyloety-
lenodwuaminy rozpuszcza si¢ w 45 cm? suchego
benzenu i dodaje wolno 0,01; gmola chlorku dwu-
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etylomalonowego. Mieszaning reakicyjng ogrzewa
sie do wrzenia przez pigé¢ godzin, jednoeczesnie mie-
szajac. Nastgpnie odsgcza sie wydzielony dwuchlo-
rowodorek dwubenzyloetylenodwuaminy i po prze-
sgczeniu odparowuje sie w prézni. Pozostalosé prze-
mywa si¢ woda, ofrzymane bezbarwne krysztaty.
oczyszcza sig przez krystalizacje z ligroiny, Ofrzy-
muje sig [1,4]4dwubenzylo-66-dwuetylo-heksahyidro- .
-TH-[1,4]4diazepino-5,7+dion z wydajnoscia 16/8%
w stosunku do przereagowanego chlorku dwuetylo-
malonowego.

Przyktad II 0055 gmola zwiezku otrzyma-
nego w przykiadzie I rozpuszczal sie w 350 cm?
cieklego amomiaku i dodaje powoli 0,065 gmbola
metalicznego sodu w czasie mieszania. Po uplywie
trzech godzin dodaje sig 0,065 gmola chlorku amio-
nowego. Nastgpnie odparowuje si¢ amoniak, pozo-
staosé rozpuszoza sie w wodzie i z wodnego roz-
tworu ekstrahuje si¢ butanolem produkt resafkcli
Ekstrakt suszy si¢ bezwodnym siarczanem magne-
zu i oddestylowuje butanol. Surowy produkt reak-
cji krystalizuje sie z acetonu otrzymujge 6,8-dwu—
etylo-heksahydro~TH-[l,4]-diazepino-5,7-dion w po-
staci bezbarwnych krysztaléw o temperaturze
topnienia 203—204°C, rozpuszczalnych w wodzie
i chloroformie, z wydajmoscia 602 wydajnosci teo-
retycznej. 1 -

Zastrzezenie patentowe

Sposoh  wytwarzania  6-6-dwuetylo-hekisahydrio-

-TH-{14]-diazepino-7,5-dionu o wzorze 2, znamien-



ny tym, ze N,N-dwubenzyloetylenodwuamine kon-
sig z chlorkiem dwuetylomalonowym,
a powstaly w wyniku kondensacji [1,4]-dwubenzy-
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le-6,6-dwuetyloheksahydro-7H-[1,4]-diazepino-5,7-
-dion, o wzorze 1, poddaje sie reakcji sodem meta-
licznym w cieklym amomniaku.
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