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Sposéb wytwarzania nowego 2H-4,6-dimetylopirydo-
[3,2-d] -izotiazolin-3-onu

Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarzania nowego 2H-4,6-dimetylopirydo-[3,2-d]
-izotiazolin-3-onu o wzorze przedstawionym na rysunku. Zwiazek wytworzony sposobem wedtug
wynalazku wykazuje aktywnos$¢é biologiczng.

Wedtug wynalazku spos6b wytwarzania nowego 2H-4,6-dimetylopirydo-[3,2-d] -izotiazolin-
3-onu, o wzorze przedstawionym na rysunku, polega na ogrzewaniu nitrylu lub amidu kwasu
4,6-dimetylo-2-merkaptonikotynowego w stgzonym kwasie siarkowym w temperaturze 363-373 K
w czasie 1-2 godzin. :

Podczas badan skriningowych na myszach i szczurach okazalo sig, ze zwiazek wytworzony
sposobem wedlug wynalazku wykazuje aktywnos¢ biologiczng. Dziata on hamujaco na agresj¢
zwierzat izolowanych i wykazuje staby synergizm z heksobarbitalem. Podawany zwierz¢tom
do$wiadzalnym dootrzewnowo w formie 1% zawiesiny w tytozie wykazuje LDso=476 mg/kg.

Przedmiot wynalazku jest przedstawiony w dwéch przyktadach wykonania.

Przyktad Il 16,4g(0,1 mola)3-cyjano-4,6-dimetylo-2-merkaptopirydyny rozpuszcza si¢ w
70 ml stgzonego kwasu siarkowego (d~1,83) i przy mieszaniu ogrzewa w 373K przez | godzing. Po
ochtodzeniu roztwor wylewa si¢ na 300 g lodu i neutralizuje 25% roztworem amoniaku, chtodzac
przez dodawanie lodu do zobojgtnianego roztworu. Osad wydzielajacy si¢ w trakcie neutralizacji
rozpuszcza si¢ przez dodanie nadmiaru amoniaku i uzyskuje konncowa obj¢tos¢ roztworu 0,6-0,7
litra. Po przesaczeniu filtrat zakwasza si¢ kwasem octowym, a wydzielony osad odsacza si¢ po
dwoéch godzinach. Uzyskuje si¢ 13,0-14,5g produktu, o temperaturze topnienia 467-469K z
wydajnoscia 72-80% wydajnosci teoretyczne;j.

Przyktad II. Identycznie postgpuje si¢ wychodzac z 1,82 g (0,01 mola) amidu kwasu 4,6-
dimetylo-2-merkaptonikotynowego i otrzymuje si¢ 1,25 g produktu z wydajnoscig 70% wydajnosci
teoretyczne;j.
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Zastrzezenie patentowe
Sposéb wytwarzania nowego 2H-4,6-dimetylopirydo-[3,2-d] -izotiazolin-3-onu, o wzorze
przedstawionym na rysunku, znamienny tym, Zze nitryl lub amid kwasu 4,6-dimetylo-2-

merkaptonikotynowego ogrzewa si¢ w st¢zonym kwasie siarkowym w temperaturze 363-373 K. w
czasie 1-2 godzin.
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