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OPIS PATENTOWY

Nr 42039 _ Rl. 12 p, 4
Société des Usines Chimiques Rhone-Poulenc
Paryz, Francja
Sposéb wytwarzania nowych pochodnych fenotiazyny
Patent dodatkowy do patentu nr 42038
Patent trwa od dnia 17 lipca 1936 r.
Pierwszenstwo: 22 listopada 19535 r. (Francja).

W patencie nr 42038 opisano sposéb otrzymy- We wzorze tym Y oznacza atom siarki lub
wania pochodnych fenotiazyny o wzorze ogél- rodnik -SO- lub -SO:-, X oznacza nizszy rod-
nym nik alkilowy lub alkoksylowy, najlepiej w po-

tozeniu 3 pierécienia fenotiazyny (numeracja
wadlug Beilsteina), R1 oznacza nizszy rodnik
alkilowy, najlepiej metyl lub etyl, a Rz i Ra
oznaczaja nizsze rodniki alkilowe, przy czym
jeden z tych dwdch symboli mozZze oznaczaé
rdwniez atom wodoru. Poza tym grupa

—N
AN
R,

- ' moze tez oznaczaé reszte heterocykliczng jak'
ich soli i ich czwartorzedowych pochodnych pyrolidynows, piperydynowg lub morfolinowa,
amoniowych. Pochodne fenotiazyny o wzorze (I) znajdujg



zasposowanie w medyeynie ludzkiej lub wete-
rynarii, na przyklad jako $rodki poglebiajgce
narkoze, jako $rodki dzialajgce na uktad ner-
wowy wegetatywny itd.

w ktdorym poszezegélne symbole maja znacze-
- nie podane wyzej, rozklada sie za pomocg cie-
pla. -

Rozklad 10-fenotiazynylckarboksylanu ami-
noalkoholu przeprowadza sie przez ogrzanie go
do tempezratury powyzej 100°C, najlepiej do
temperatur miedzy 150°C a 220°C. Stosowanie
wyzszych temperatur nie jest korzystne, gdyz
otrzymuje sie wowczas produkty reakcji wig-
~c2j zabarwione. Reakcje mozna przeprowadzaé
ogrzewajagc zwigzek wyjSciowy sam, lecz moz-
na tez stosowaé sam produkt bez rozpuszczal-
nika, lub tez w obojetnym rozpuszczalniku jak
olej wazelinowy, dwufenyl, tlenek dwufeaylu
lub . klasyczne rozpuszezalniki dekarboksylujg-
ce, jak np. chinolina lub inne slabe zasady.

10-fenotiazynylokarboksylany aminoalkoholi
mozna otrzymaé za pomocg znanych metod, np.
dzielaniem halogenku lub estru kwasu 10-fe-
notiazynylokarboksylowego na odpowizdni ami-
noalkohol albo dzialaniem 10-fenotiazynylo-
karboksylanu chlecrowcoalkilu na amine, albo
tez dziataniem odpowiedniej fenotiazyny na
chloroweglan aminoalkoholu.

Szczegblnie korzystny sposdb, nie wymagaja-
cy wydzielania w stanie czystym posredniego
10-fenotiazynylokarboksylanu aminoalkoholun,
polega na ogrzewaniu- 10-fenotiazynylokarbo-
ksylanu etylu z aminoalkoholem. Reakcja za-
chodzi wéwezas w dwoéch fazach, ktoére moga
ewentualnie przebiega¢ roéwnocze$nie i ktore
pelegajg na eliminowaniu alkoholu i tworzeniu
sie 10-fendtiazynylokarboksylanu aminoalko-
holu oraz na wydzielaniu sie dwutlenku wezla,
z utworzeniem pozgdanego produktu.

Podane nizej przyklady nie ograniczajge wy-
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Wynalazek dotyczy nowego sposobu wytwa-
rzania zwigzkdw, ktére okreslono powyzej, po-
legajgcego na tym, ze 10-fenotiazynylokarbo-
ksylan aminoalkoholu o wzorze ogdlnym
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nalazku, obrazuig jak sposéb wediug wynala-
zku mozna przeprowadzi¢ praktycznie.

Przyktad I. 10 g 3-metoksy-10-fenotia-
zynylokarboksylanu 3’-dwumetyloamino-2’-me-
tylo-1’-propylu ogrzewa si¢ stopniowo przez

godzing do temperatury 175°—215°C, az do
ustania wydzielania sie “dwutlenku wegla.
Otrzymany oleisty produkt rozpuszcza sie

w eterze, a eterowy roztwér wyekstrahowuje
sie kilkakrotnie rozeieficzenym kwasem sol-
nym. Po zalkalizowaniu, wyekstrahowaniu ete-
rem i odparowaniu rozpuszczalnika, otrzy- '
many produkt destyluje sig pod zmniejszonym
ci$nieniem.

Zbiera sie 4,6 g 3-matoksy-10-(3’-dwumety-
lcamino-2’-metylo-1’-propyle)-fenotiazyny = o
temperaturze wrzenia 187'—191°C pod cis$nie-
niem 0,2 mm Hg i tempzraturze topnienia 101"
—102°C.

Ester wyj$ciowy mozna otrzymaé przez kon-
densatje 3-dwumetyloamino-2-metylo-1-propa-
nolu z chlorkiem kwasu 3-metoksy-10-fenotia-
zynylokarbcksylowego, ktéry przygotowuje sig

dziatajge fosgenem mna 3-metoksyfenotiazyne
w obecno$ci pirydyny.

Chlzcrowodorek estru wyjsciowego topi sig
w temperaturze 195°C, a jego jodometylan

*w temperaturze 161°C.

Przyktad IL 9 g 3-etylo-10-fenotiazyny-
lckarboksylanu  24dwumetyloamino-1’-propylu
ogrzewa sie przez godzine w temperaturze 175°
—230°C, a nastepnie traktuje jak w przykla-
dzie I. Otrzymuje sie ostatecznie 6,15 g 3-etylo-
-10-(3’-dwumetyloamino-2’-metylo-1’- propylo)-

fenotiazyny o temperaturze wrzenia 177°—179°C



pod cisnieniem 0,17 mm Hg. Odpowiadajacy
chlorowodorek posiada temperature topnienia
160—163° C.

Ester wyjéciowy mozna otrzymaé jak w przy-
ktadzie I, stosujgc chlorek kwasu 3-etylo-10-
fonotiazynylokarboksylowego, ktory przygoto-
wuje sie przez dziatanie fosgenem na 3-etylofe-
notiazyne. .

Chlorowcdorek estru wyjsciowego posiada
temparature topnienia 170°—172°C, a jego jodo-
matylan 158° C (z rozkladem).

Zastrzezenie patentowe

Sposéb wytwarzania pochodnyca fenotiazyny
wedlug patentu nr 42033 odpowiadajacych
0z6lnemu wzorowi,
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w ktdrym Y oznacza atom siarki lub rodnik
-SO- lub SO:-, X oznacza nizszy rodnik alkilo-
wy lub alkcksylowy, najlepiej w polozeniu 3
piericienia fenotiazyny (numeracja wedlug
Beilsteina), Ri1 oznacza nizszy rodnik alkilowy,
najlepiej metyl lub etyl, a Rz i Rs oznaczéja

Bitk. 1611/59 100 B-5

nizsze rodniki alkilowe, przy ¢zym jeden z tych
dwéch symboli moze oznaczaé réwniez atom
wodoru, a grupa
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moze tez oznaczaé reszte heterocykliczng jak
pyrolidynows, piperydynowsg lub morfolinows,
znamienny tym, ze 10-fenotiazynylokarboksylan
aminoalkoholu o wzorze ogblnym, '
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w kiérym poszczegélne symbole posiadajg zna-
czenie wyzej podane, ogrzewa sie do tempera-
tury powyzej 100°C, najlepiej do temperatury
120—220°C, az do ustania wydzielania sie bez-
wodnika kwasu weglcwego.
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Société des Usines Chimiques
Rhone-Poulenc
Zastepca: Kolegium Rzeczniké6w Patentowych
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