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Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarza-
nia nowych zwigzk6éw f-amino-a-uracylo-(4)-akry-
lanéw alkilowych o ogdélnym wzorze 1, w ktéorym
R, oznacza nasycong lub nienasycong grupe alki-
lowg o prostym lub rozgalezionym tlancuchu we-
glowym, a R, i R; moga byé¢ takie same lub
rézne i oznaczaja atom wodoru, reszte alkilows,
aryloalkilowa, arylowa lub heterocykliczng ewen-
tualnie wymienione reszty podstawione, wolng lub
podstawiong grupe wodorotlenowsa, grupe guani-
dynowg, karbamidowsg, tiokarbamidows, oraz wol-
ng, jedno- lub dwupodstawiong grupe aminows.

Zwigzki te stanowig produkty poSrednie w syn-
tezie zwigzkéw o dzialaniu terapeutycznym, w
szczegdlno$ci mogg byé wykorzystane w syntezie
réznych zwiazkéw heterocyklicznych, posiadaja-
cych jako jeden z podstawnikéw rodnik uracylo-
wy, ktorego wegiel 4 polaczony jest z weglem in-
nego pierScienia heterocyklicznego oraz do wy-
twarzania f-amino-a-uracylopropionianéw alkilo-
wych.

Wedlug wynalazku wymienione zwigzki wytwa-
rza sie z o-étoksymetyleno-a-uracylo-(4)-octa-
néw alkilowych o wzorze 2, w ktérym R, oznacza
nasycong lub nienasycong grupe alkilowg o pros-
tym lub rozgalezionym lancuchu weglowym, ktére
poddaje sie reakecji ze zwigzkami aminowymi o
ogélnym wzorze 3, w ktéorym R, i R; mogg byé
takie same lub rézne i oznaczajg wodor, reszte
alkilowsg, aryloalkilowa, arylowg lub heterocyk-
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liczna, ewentualnie wymienione reszty podstawio-
ne, wolng lub podstawiong grupe wodorotlenowa,
grupe guanidynowsg, karbamidows, tiokarbamido-
wa, oraz wolna, jedno- lub dwupodstawiong grupe
aminowsg.

Sposobem wedlug wynalazku kondensacje a-eto-
ksymetyleno-a-uracylo-(4)-octanéw alkilowych ze
zwigzkami aminowymi o wzorze 3 prowadzi sie
w rozpuszczalnikach obojetnych dla reakciji.
Stwierdzono, ze do najbardziej korzystnych roz-
puszczalnikéw nalezg alkohole bezwodne, miesza-
niny alkohol-woda oraz takie $§rodki rozciencza-
jace jak aceton, dwumetyloformamid, benzen, dio-
ksan.

Reakcje prowadzi sie stosujac stechiometryczne
ilosci reagentéw lub niewielki nadmiar zwigzkéw
aminowych o wzorze 3 w temperaturze normal-
nej lub podwyzszonej, korzystnie w granicach
temperatur 50—60°.

Otrzymane f-amino-a-uracylo-(4)-akrylany al-
kilowe krystalizuja w mieszaninie reakcyjnej w
temperaturze reakcji, ewentualnie po ochtodze-
niu. Otrzymane zwigzki wydziela si¢ przez odsg-
czenie ich z mieszaniny reakcyjnej i przemycie
odpowiednim rozpuszczalnikiem.

Stosowane jako substancje wyjSciowe a-etoksy-
metyleno-a-uracylo-(4)-octany alkilowe otrzymuje
si¢ w sposéb opisany w opisie patentowym nr
55628.
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Przytoczone nizej przyklady blizej obja$niaja
spos6b wedlug wynalazku:

Przyktad I. 25 g (0,01 mola) a-etoksyme-
tyleno-a-uracylo-(4)-octanu etylu zawieszono w
10 ml etanolu i nastepnie dodaho 0,8 g (0,011
mola) dwuetyloaminy., Mieszanine ogrzewano w
temperaturze 50° w ciagu 15 minut. Po ochlodze-
niu wykrystalizowal B-dwuetyloamino-a-uracylo-
(4)-akrylan etylu w postaci zéltych stupéw. Po
odsgczeniu otrzymano 1,9 g zwigzku o tempera-
turze topnienia 151—153°. Wydajno§é 68%.

Przyktad II. Do zawiesiny 2,5 g (0,01 mola)
a-etoksymetyleno-a-uracylo-(4)-octanu etylu w 20
ml etanolu dodano 1,2 g (0,011 mola) fenylohydra-
zyny. Mieszanine ogrzewano pod chtodnicg zwrot-
ng w.ciggu 2 godzin. Po ochlodzeniu dodano do
mieszaniny 20 ml wody i odsaczono zZ6lte krysz-
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taly B-fenylohydrazyno-a-uracylo-(4)-akrylanu e- - .

tylu. Surowy produkt przekrystalizowano z kwasu
octowego. Otrzymano 2 g zwigzku w postaci z61-
tozielonkawych pryzm o temperaturze topnienia
258-260°. Wydajnosé 62,3%.

Przyktad III. 25 g (0,01 mola) a-etoksyme-
tyleno-a-uracylo-(4)-octanu etylu zawieszono w
60 ml etanolu, nastepnie dodano 1,04 g (0,01 mola)
dwuetanoloaminy. Mieszanine zagrzano do wrze-
nia, przesgczono i ochlodzono. Otrzymano 1,6 g
B-dwu-(B-hydroksyetylo)amino-o-uracylo-(4)-akry-
lanu etylu w postaci zoétto-zielonkawych igiel o
temperaturze topnienia 146—148° 2z rozkladem.
Wydajno§é 51,2%.

Przyktltad IV. Mieszanine 2,5 g (0,01 mola)
o-etoksymetyleno-a-uracylo-(4)-octanu etylu, 0,91 g
(0,01 mola) tiosemikarbazydu, 15 ml etanolu i‘5
ml wody ogrzewano pod chtodnica zwrotng w cig-
gu 1 godziny. Po ochlodzeniu odsgczono 2,2 g f-
-tiosemikarbazydo-a-uracylo-(4)-akrylanu etylu.
Zwiazek krystalizowal w postaci zéitych slupkow
o temperaturze topnienia 246—247°. Wydajnosé
73,4%. ‘

Przyktad V. Do zawiesiny 5 g (0,02 mola)
a-etoksymetyleno-a-uracylo-(4)-octanu etylu w 15
ml metanolu ogrzanej do temperatury 50° dodano
1,8 g (0,02 mola) morfoliny. Momentalnie wytra-
cil sie zétty krystaliczny osad w postaci igiel. Po
ochlodzeniu otrzymano 4,4 g $-morfolino-a-uracy-
lo-(4)-akrylanu etylu o temperaturze topnienia
207—209° z rozkladem. Wydajnosé 74,5%.

Przyklad VI. Mieszaning 5 g (0,02 mola)
a-etoksymetyleno-a-uracylo-(4)-octanu etylu, 2,5 g
(0,02 mola) p-chloroaniliny i 25 ml etanolu ogrze-
wano pod chlodnica zwrotng w ciggu 30 minut.
Podczas ogrzewania wytracil sie zolo-zielony
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osad w postaci cienkich dlugich igiel. Po ochlo-
dzeniu odsgczono 5,8 g B-(p-chloroanilino)-a-ura-
cylo-(4)-akrylanu etylu o temperaturze rozkladu
(bez topnienia) powyZej 300°. Wydajnos¢ 86%.

Przyktad VII. Mieszanine 2,5 g (0,01 mola)
a-etoksymetyleno-a-uracylo-(4)-octanu etylu, 0;95g
(0,01 mola) 2-aminopirydyny i 25 ml metanolu
ogrzewano 15 minut pod chlodnicg zwrotng. Po
ochtodzeniu otrzymano 1,45 g f-(2-pirydylo)-ami-
no-a-uracylo-(4)-akrylanu etylu o temperaturze
topnienia 258—260°. Wydajno&é 48%. :

Przyklad VIII. Sposobem opisanym w przy-
kladzie VII z 5 g (0,02 mola) a-etoksymetyleno-
o-uracylo-(4)-octanu etylu i 2,2 g (0,02 mola) 4-pi-
koliloaminy otrzymano 3,9 g (B-4-pikolilo)-amino-
a-uracylo-(4)-akrylanu etylu o temperaturze roz-
kladu (bez topnienia) powyzej 320°. Wydajno&é
61,7%. ) )

Przyklad IX. Sposobem opisanym w przy-
kladzie VII z 5 g (0,02 mola) a-etoksymetyleno-
-a-uracylo-(4)-octanu etylu i 2,64 g (0,022 mola)
2-etylo-2-amino-propandiolu-1,3 otrzymano 34 g
B-(1,1-bis-hydroksymetylo)-propyloamino-a-uracy-
lo-(4)-akrylanu etylu w postaci zéitozielonych
igiel o temperaturze topnienia 213—214° z rozkla-
dem. Wydajno§é 52%.

Zastrzezenia patentowe

1. Sposéb wytwarzania f-amino-a-uracylo-(4)-ak-
rylanéw alkilowych o ogdélnym wzorze 1, W
ktérym R,; oznacza nasycong lub nienasycong
grupe alkilowg o prostym lub rozgalezionym
laficuchu weglowym, R, i R, sg takie same
lub rézne i oznaczaja wodor, reszte alkilows,
aryloalkilowa, arylowg lub heterocykliczng,
ewentualnie wymienione reszty podstawione,
wolng lub podstawiong grupe wodorotlenows,
grupe guanidynowsa, karbamidows, tiokarbami-
dowg oraz wolng, jedno- lub dwupodstawiong
grupe aminowsg, znamienny tym, Ze a-etoksy-
metyleno-a-uracylo-(4)-octany alkilowe o wzo-
rze 2, w ktéorym R; ma wyzej podane znaczenie
poddaje sie reakcji ze zwigzkami aminowymi o
wzorze 3, w ktérym R; i R; maja wyzej po-
dane znaczenie w iloSci réwnowaznej, lub nie-
wielkim nadmiarze, w S$rodowisku obojetnych
rozpuszczalnikéw organicznych.

2. Sposob wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
reakcje prowadzi sie w rozpuszczalnikach, ta-
kich jak alkohole, mieszaniny alkohol-woda
oraz §rodkéw rozcieficzajacych takich jak, ace-
ton, dwumetyloformamid, benzen, dioksan.
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