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Sposób otrzymywania N-podstawionych pochodnych
heksahydro-l,5-oksazocyny

Przedmiotem wynalazku jest sposób otrzymy¬
wania N-podstawionych pochodnych heksahydro-
-1,5-oksazocyny o wzorze ogólnym przedstawio¬
nym na rysunku, w którym R oznacza rodnik al¬
kilowy względnie arylowy. Są to związki nowe
nieopisane w literaturze.

Stwierdzono, że związki których sposób otrzy¬
mywania jest przed mitem wynalazku mo¬
żna otrzymać przez kondensację eteru y-/-dwu-
chloropropylowego z odpowiednimi aminami pier-
wszorzędowymi. Kondensację tę prowadzi się w
autoklawie ciśnieniowym w temperaturze 120—
160°C w czasie 5—10 godzin wobec bezwodnego
węglanu sodowego stosując jako rozpuszczalniki
alkohole. Po przesączeniu mieszaniny reakcyjnej
i odpędzeniu rozpuszczalnika produkt finalny wy¬
odrębnia się przez destylację pod zmniejszonym
ciśnieniem.

Poniżej podano przykłady wykonania sposobu
według wynalazku, w których części wagowe oz¬
naczają gramy, a części objętościowe centymetry
sześcienne.

Przykład I. W autoklawie wahliwym umie¬
szczono 8,6 części wagowych (0,05 mola) eteru y-
-/-dwuchloropropylowego, 0,05 mola izopropylo-
aminy 10,5 części wagowych (0,1 mola) bezwod¬
nego węglanu sodowego i 150 części objętościo¬
wych bezwodnego alkoholu etylowego i miesza¬
ninę ogrzewano przez 5—6 godzin w temperaturze
125—130°C. Po ostudzeniu mieszaninę odsączono,

osad przemyto 30 częściami objętościowymi bez¬
wodnego alkoholu etylowego i z połączonych prze¬
sączy oddestylowano rozpuszczalnik. Do pozosta¬
łości dodano 20 części objętościowych eteru ety¬
lowego. Wytworzony osad odsączono i przemyto.
Z połączonych przesączy oddestylowano rozpusz¬
czalnik i pozostałość poddano destylacji pod
zmniejszonym* ciśnieniem. Produkt końcowy N-
-(izopropylo)-heksahydro-l,5-oksazocynę zbierano
w granicach temperatur 125—130°C przy ciśnie¬
niu 25 mm Hg z wydajnością 25,4°/o.

Przykład II. W autoklawie wahliwym
umieszczono 31,6 części wagowych 1(0,2 mola) e-
teru /-/-dwuchloropropylowego, 14,0 części wa¬
gowych (0,2 mola) mono-/?-cyjanoetyloaminy 60,6
części wagowych (0,4 mola) bezwodnego węglanu
sodowego i 200 części objętościowych alkoholu
metylowego, po czym mieszaninę ogrzewano przez
5 godzin w temperaturze 130—140°C. Po ostudze¬
niu mieszaninę przesączono, osad przemyto 4G
częściami objętościowymi alkoholu metylowego 1
z połączonych przesączy oddestylowano rozpusz¬
czalnik. Do pozostałości dodano 15 części objęto¬
ściowych eteru etylowego i 15 części objętościo¬
wych chloroformu. Wytworzony osad odsączono
i przemyto. Z połączonych przesączy oddestylo¬
wano rozpuszczalnik i pozostałość poddano desty¬
lacji pod zmniejszonym ciśnieniem. Produkt koń-
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zbierano w granicach temperatur 128—130°C przy
ciśnieniu 2 mm Hg z wydajnością 24,2°/o.

Przykład III. Postępując jak w przykładzie
I, stosując zamiast 0,05 mola izopropyloaminy 0,05
mola N-butyloaminy otrzymano N-(butylo)-heksa-^
hydro-1,5 oksazocynę z wydajnością 19°/o o tem¬
peraturze wrzenia 145—147 °C przy 25 mm Hg.
Przykład IV. Postępując jak w przykładzie

I, stosując zamiast 0,05 mola izopropyloaminy 0r05
mola benzyloaminy otrzymano N-(benzylo)-heksa-
hydro-l,5-oksazocynę z wydajnością 30°/o o tem¬
peraturze wrzenia 153—156°C przy 12 mm Hg.

Przykład V. Postępując jak w przykładzie
I, stosując zamiast 0,05 mola izopropyloaminy 0,05
mola etanoloaminy otrzymano N-(/?-hydroksyety-
lo)-heksahydro-l,5-oksazocynę z wydajnością 30%
o temperaturze wrzenia 140—142°C przy 2 mm
Hg.

Przykład VI. Postępując jak w przykładzie
I. stosując zamiast 0,05 mola izopropyloaminy 0,05
mola propanoloaminy otrzymano N-(}'-hydroksy-

propylo)-heksahydro-l,5-oksazocynę z wydajnością
45°/o o temperaturze wrzenia 154—157°C przy 3
mm Hg.

Otrzymane sposobem według wynalazku związ-
5 ki mają zastosowanie jako półprodukty do synte¬

zy środków leczniczych i wykazują właściwości
psychotropowe, przeciwbólowe, znieczulające,
przeciwhistaminowe, rozkurczowe, działające na
układ krążenia oraz przeciwbakteryjne i przeciw-

10 grzybicze.

Zastrzeżenie patentowe

15 Sposób otrzymywania N-podstawionych pochod¬
nych heksahydro-l,5-oksazocyny o wTzorze ogól¬
nym przedstawionym na rysunku w którym R
oznacza rodnik alkilowy względnie arylowy, zna¬
mienny tym, że eter /-/-dwuchloropropylowy

90 kondensuje się z odpowiednimi aminami pierw-
szorzędowymi.

ŁZG Z-d 3 w Pab., zam. 675-78, nakł. 105+20 egz.
Cena 45 zł

P$?


	PL97589B1
	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS
	DRAWINGS
	DESCRIPTION


