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Stwierdzono wedlug wynalazku, zZe
przez odpowiednia zmiane czasteczki efe-
dryny otrzymuje si¢ posiadajace dziatanie
lecznicze substancje o dzialaniu miejscowo
znieczulajacym, ktére réwnocze§nie posia-
dajg dobre wlasciwo$ci bakteriobdjecze.

Wedlug wynalazku niniejszego stosuje
si¢ jako materialy wyjSciowe zwigzki o
wzorze nastepujacym:
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w ktérym litera R oznacza, wodér lub gru-
pe alkylows, a litera X — grupe arylowa

lub grupe alkoksy. Wzmiankowane wyzej
zwigzki poddaje sie reakcji Grignarda za
pomoca takich roztworéw zwigzkéw arylo-
wych Grignarda, ze materialy wyjSciowe
przechodzg w karbinole, ktére obok trze-
ciorzedowej grupy OH zawierajg podwdj-
ng grupe arylowa przy atomie wegla i po-
siadaja nastepujacy wzér ogélny
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w ktérym R oznacza wodér lub grupe al-
kylows, co najmniej za$§ jeden aryl zawie-
ra 8 lub wiecej atoméw wegla,



Przyktad I. Bis — (2,5 - dwumetylo-
fenylo) - dwumetyloaminometylokarbinol.

Do roztworu Grignarda, przygotowane-
go w zwykly sposéb ze 130 g 2 _ bromo -
p - ksylenu, 17 g magnezu i 300 cm3 bez-
wodnego eteru, dodaje si¢ powoli miesza-~
jac 30 g estru etylowego kwasu dwumety-
loaminococtowego w 50 cm3 eteru. Reakcja
zostaje zakoficzona po wielogodzinnym
ogrzewaniu pod chlodnicg zZwrotna, po

czym otrzymany produkt reakeji traktuje

sie niewielka ilo$cia lodu i kwasu solnego.
Po wielogodzinnym staniu krystalizuje
chlorowodorek bis - (2,5 - dwumetylofeny-
lo) < dwumetyloaminometylokarbinolu =z
wydajnoScig floSciowo réwna teoretycznej
ze stezonego lugu chlorku magnezowego;
oczyszeza sie go przez Krystalizacje z wo-
dy.

Przyklad II. Bis - (2,4 - dwumetylofe-
nylo) 4 dwumetyloaminometylokarbinaol.

Do roztworu Grignarda, wytworzonego
z 90 g 1,3 dwumetylo - 4 - bromobenzenu,
115 g magnezu i 250 e¢m3 eteru, wprowa-
dza sie kroplami roztwér 30 g estru dwu-
metyloglicynowego w 50 cm3 eteru i ogrze-
wa sie¢ w ciggu paru godzin pod- chtodnica
zwrotna. Roztwor rozklada si¢ lodem i kwa-
sem solnym i przerabia w spos6b opisany
w przykladzie I.

Przyklad III. Bis - (3,4 . dwumetylo -
fenylo) 4 dwumetyloaminometylokarbinol.

30 g estru etylowego kwasu dwumety-
loaminooctowego w 50 cm3 bezwodnego
eteru wprowadza sie¢ kroplami, mieszajac,
do roztworu Grignarda, zawierajgcego 120
g 1,2 - dwumetylo - 4 - bromoksylenu, 15,5
g magnezu i 8300 cm3 bezwodnego eteru. Po
2 — 3 godzinnym ogrzewaniu pod chlodni-
c3 zwrotng produkt reakcji wylewa sie na
16d i stracajacy si¢ zasadowy bromek ma-
gnezu rozklada sie kwasem solnym. Stra-
cony surowy chlorowodorek bis - (3,4 -
dwumetylofenylo) + dwumetyloaminomety-
lokarbinolu przeprowadea si¢ za pomocs
amoniaku w zasade, ktéra rozpuszcza sig

w eterze, i straca czysty chlorowodorek
eterowym roztworem kwasu solnego, Chlo-
rowodorek, otrzymany w ten sposéb, roz-
puszeza sie w wodzie w ilo§ci okoto 0,6%/.
Taka rozpuszczalno§é wystarcza na ogét do
celéw terapeutycznych.

Przyklad IV. Bis - (2,5 - dwumetylo-
fenylo) . dwumetyloaminometylokarbinol.

Do roztworu Grignarda, zawierajacego
50 g 2 - bromo - p - ksylenu, 6,5 g magne-
zu i 200 ¢cm3 bezwodnego eteru, wprowadza
sig 20 g 2,5 - dwumetylofenylodwumetylo-
aminometyloketonu w 50 em3® bezwodnego
eteru. Mieszanine ogrzewa sie w ciagu kil-
ku godzin pod chlodnica zwrotng az do
ukonczenia reakcji, a otrzymany produkt
reakecji przerabia wsie, jak opisano wyzej.
Chlorowodorek bis -« (2,5 - dwumetylofe-
nylo) - dwumetyloaminometylokarbinolu
rozpuszeza si¢ w wodzie w iloSci okoto 19/o.

Przyklad V. Fenylo - 2,5 - dwumetylo-
fenylodwumetyloaminometylokarbinol,

W ten sam sposéb do roztworu Gri-
gnarda, zawierajacego 50 g 2 - bromo - p -
ksylenu, 6,5 ¢ magnezu i 200 cm3 bezwod-
nego eteru, wprowadza sie roztwoér 20 g
dwumetyloaminoacetofenonu w 50 ¢m3 ete-
ru. Po wylaniu produktu mreakeji na 16d
i rozlozeniu go za pomoca kwasu solnego
otrgymuje sie przez dodanie amoniaku i wy-
mieszanie z eterem roztwér eterowy feny-
lo - 2,5 - dwumetylofenylodwumetyloami«
nometylokarbinolu, Przez stracenie etero-
wym roztworem kwasu solnego i krystali-
zacje otrzymuje sie chlorowodorek tego
awigzku.

Chlorowodorek, otrzymany w ten spo-
s6b, rozpuszcza sie w wodzie w ilo§ci okoto
2,5%/.

Przyklad VI. Dwunaftylodwumetylo-
aminometylokarbinol.

Z 90 g « - bromonaftalenu, rozpuszczo-
nego w 2 1 eteru, przygotowuje sie za po-
moca 99 g magnezu, uprzednio potrakto-
wanego jodkiem metylu, rozbwér Grignar-
da i dodaje sie kroplami 180 g estru dwu-



metyloglicynowego, rozcieniczonego 500 cm?
eteru. Po skonczeniu plerwszej, gwaltownie
przebiegajacej przemiany ogrzewa sie mie-
szaning w ciggu okolo 2 godzin do wrze-

nia w-celu calkowitego zakonczenia prze- -

miany. Po oziebieniu mieszaniny lodem
i zakwaszeniu kwasem solnym otrzymuje
sie chlorowodorek dwumaftylodwumetylo-
aminometylokarbinolu jako mierozpuszezal-
ny osad w zawierajagcym magnez tugu ma-
clerzystym. Najkorzystniej oczyszcza sie
wytworzony chlorowodorek przez przepro-
wadzenie go za pomocg amoniaku w zasa-
de, ktérag wprowadza sie do eteru, a naste-
pnie z tej zasady, uwolnionej przez to od
magnezu, otrzymuje sie pozadang s6l w
znany sposéb.

Chlorowodorek dwunaftylodwumetylo-
aminometylokarbinolu posiada temperatu-
r¢ topnienia FF — 252°C,

Przyklad VII, Bis - dwumetylofenylo~
dwuetyloaminometylokarbinol.

Do roztworu Grignarda, zawierajacego
300 g bromo - p - ksylenu, 39 g magnezu
i 800 cm? eteru, dodaje sie 85 g estru dwu-
etylowego kwasu aminooctowego i ogrzewa
nastepnie w ciagu okolo 2 godzin na kgpie-
li wodnej. Produkt reakeji ozigbia sie lo-
dem i rozklada kwasem solnym, a wytrg-
cony po pewnym caasie chlorowodorek
bis - dwumetylofenylodwuetyloaminomety-
lokarbinolu odsacza sie. Punkt topnienia
F — 223°C.

Przyklad VIII.
aminoetylokarbinol.

Jak w przykladzie VI przygotowuje sie
z 12 g magnezu, 100 g bromomaftalenu i
200 cm?® bezwodnego eteru roztwér Gri-
gnarda, do ktérego wkrapla si¢ 55 g dwu-
etyloaminoetylonaftyloketonu i rozcieficza
si¢ ré6wna objetoscia eteru. Po ogrzaniu w
ciggu okolo 2 godzin na kapieli wodnej
przerabia si¢ otrzymany produkt reakcji w
spos6b wyzej opisany. Chlorowodorek dwu-
naftylodwuetyloaminoetylokarbinolu  po-
siada temperature topnienia F — 227°C.

Dwunaftylodwuetylo-

Przyklad IX. Naftylofenylo - (etylobu-
tyloamino) - etylokarbinol. ’

18 g etylobutyloaminopropiofenonu
poddaje sie reakcji Grignarda za pomoca
roztworu Grignarda, przygotowanego z 40
g bromonaftalenu, 4,7 g magnezu i 150 cm3
bezwodnego eteru, i przerabia sie¢ w sposéb
opisany w poprzednich przykladach, po
czym otrzymuje si¢ chlorowodorek nafty-
lofenylo - (etylobutyloamino) - etylokarbi-
nolu o punkcie topnienia 128°C,

Zastrzezenie patentowe.
Spos6b wytwarzania aminoalkoholi a-

romatycznych, znamienny tym, ze zwiazki
0 wzorze nastepujagcym
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w ktérym R oznacza wodér lub grupe al-
kylowa, X za§ — grupe arylowa lub gru-
pe alkoksy, poddaje si¢ reakeji Grignarda
za pomoca takich haloidkéw arylomagne-
zowych, iz powstaja aminoalkohole o na-
stepujacym wzorze ogbélnym
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w ktérym R oznacza wodér lub alkyl, je-
dna za$ lub obie grupy arylowe zawieraja
8 lub wigcej atoméw wegla.
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