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Wynalazek dotyczy sposobu wytwarzania no-
wych pochodnych iminodwubenzylu o ogélnym
wzorze 1, jak réwniez ich soli oraz cawartorze-
dowych pochodnych amoniowych.

W wzorze 1 A oznacza dwuwarto$ciowy na-
sycony alifatyczny rodnik weglowodorowy, o
taficuchu prostym lub rozgalezionym, zawiera-
jacym 2—6 atoméw wegla.

Wedlug wynalazku nowe pochodne imino-
dwubenzylu mozna otrzymywaé w nastepujacy
spos6b: przez dzialanie pochodnej azetydyny
0 wzorze ogblnym 2, 'w ktérym Z oznacza reszte
zdolnego do reakcji estru albo sulfonows (jak
metanosulfonows lub p-toluenosulfonowa), a 4
ma znaczenie podame powyzej, na iminodwu-
benzyl.

Reakcje mozna prowadzié w rozpuszczalniku
lub bez rozpuszczalnika, w obecnosci lub bez
Srodka kondensujgcego. Korzystnie jest prowa-
dzié reakcje w rozpuszezalniku grupy weglo-
wodor6w aromatyicznych (jak toluen lub ksy-

(Wielka Brytania).

len), eteréw (jak eter etylowy) lub trzeciorze-
dowych amidéw (jak dwumetyloformamid) w o-
becnoSci §rodka kondensujgcego, najkorzystniej
z grupy metali alkalicznych i ich pochodnych
(zwlaszcza amidku sodowego). Korzystnie jest
pracowaé w temperaturze wrzenia rozpuszczal-
nika. Najlepiejj jest stosowaé zdolny do reakiciji
ester o 'wzorze 2, w postdci wolnej zasady w
roztworze, na przyklad weglowodoru aroma-
tyeznego i dodawaé go 'do mieszaniny innych
reagent6w, w ktérej wzyty iminodwubenzyl mo-
ze wystepowaé juz co najmniej czesciowo w po-
staci soli alkalicznej. Reakcje mozna prowadzié
takze z sola zdolnego do mweakcji estru, lecz
woéwiczas trzeba dodaé wiecej Srodka konden-
sujacego, w celu zobojetnienia kwasu uzytej
soli.

Mozna réwniez wytwarzaé zwigzki o wzorze
1, przez dzialanie iminodwubenzylu o wzorze
ogélnym 3, w ktérym Z oznacza reszte zZdolnego
do reakcj’ estru, takg jak atom chloroweca lub
reszte estru siarkowego lub sulfonowego, a A



ma znaczenje podane wyzej, ma azetydyng o
wzorze 4.

Reakcje prowadzi sie ogrzewajac reagenty

do temperatury zawartej w granicach 30—120°C, ..
itznym -

najkorzystniej w rozpuszczalniku organ
obojetnym, jak alkohol lub wegloweddr aro-

w obecnoSci $rodka kondensujacego, wigzacego
kwas, jak weglan metalu alkalicznégo lub trze-
ciorzedowej aminy, jak tréjetyloamina lub piry-
dyna. Jako Srodek kondensujgcy mozna stoso-
wa¢ takZe nadmiar azetydyny.

Jeszcze inny spos6b wytwarzania zwiazkéw,
o wzorze 1 polega na ogrzewaniu do tempera-
tury powyzej 100°C, najkorzystniej do tempera-
tury w granicach 150 — 220°C pochodne] o wzo-
rze ogbdlnym 5, w ktéorym A ma znaczenie po-
dane powyze;, az do ustama wywmzy*wa\nla sie
dwutlenku wegla. Reakcje mozna prowadzié
bez rozpuw-zczalnika lub w obecno$ci obojetnego
rozcieficzalniky, jak dwufenyl, tlenek dwufe-
nylu, cthmwa:hy weglowodér aromatyczny lub
w zwykle stosowanym rozciefczalniku w reak-
cji odkarboksylowania, jak na przykiad chino-

"lina lub slabe zasady.
Nowe pochodne o wzorze 1 mozna ewentualnie

oczy$cié znanymi . metodami fizycznymi, jak

destylacja, krystalizacja, chromatografia lub
chemicznymi, jak tworzenie soli, przekrystali~
zowanie ich i pozklad W Srodowisku. alkalicz-

nym. W operacjach tylch obojetny Jest ‘charakter

anionu soli, jedynym warunkiem jest aby s61
byla ddkladnle ohreéhna
wala. ’

Nowe _pochodn_e' f_;timi-nodtwube'nzyly.i mozna

przeprowadzaté w sole addycyijne z kwasami
i w czwartorzedowe pochodne amoniowe. Sole
_ addycyjne mozna ofrzymaé dzialaniem nowych
pochodnych na kwasy w odpowiednich rozpusz-
czalnikach. Jako rozpuszczalniki organiczne
stosuje sie ma przyklad alkohole, etery, ketony
lub rozpuszczalniki. chlorowane, a jako roz-
puszczalnik mineralny stosuje sie korzystnie
wode. Utworzona s6l wytraca si¢ po ewentual-
nym zageszczeniu roztworu i oddziela sie j3
przez odsgczenie lub dekantacje. Jako przykia-
dy takich soli-mozna przytoczyé: chlonowodorki
i pozostale chlorowcowodorki, fosforany, azota-
ny, -siarczany, octany, bursztyniany, benzoesa-

ny, .maleiniany, fumarany, teofilinooctany, sali-.

cylany, - fenoloftaleiniany, metyleno-bis-f -hy-
droksynaftoesany. Czwartorzedowe zwiazki a-
monijowe - moZna’ otrzymywaé przez reakcje
zwiazku o wzorze 1 z halogenkiem organicznym

latwo ‘krystalizo-‘v

(jodek, bromek lub chlorek metylu albo etylu,
chlorek lub bromek alkilu albo benzylu) albo
z kazdym innym zdolnym do reakcji estrem
(siapczany lub sulfoniany, jak p-toluenosulfo-
niany- 3 metanosulfoniany). Reakcja moze prze-

- biegaé- ewentualnie w rozpuszczalniku orga-
matyczny (np. benzen lub ksylen),‘.eWentualnic,,

nicznym,’ tw.temperaturze zwyklej albo o wiele
szybciej przy lekkim ogrzaniu.

Produkty o wzorze 1, jak réwniez 1ch sole
i czwartorzedowe pochodne amoniowe posia-
daja ciekawe whaSciwosci farmakologiczne,

_a zwlaszcza neurotcmmz.ne.

Przytoczone przyklady wyjasniajg wynalazek
nie ograniczajac jego zakresu.

B 3

Przyklad L .M.iészanine 29,7 g 5-/3’-p-to-
luenosulfonyloksypropylo) - imincdwubenzylu i
12,5 g azetydyny w 140 cm?® bezwodnego benze-
nu ogrzéewa sie pod chlodnicy zwrotng w ciagu
1,5 godziny.

Po ozigbieniv roztwdr benzenowy przemywa
sie 100 cm® n NaOH i 4 razy 100 cm3 wody.

Utworzong zasade ekstrahuje sie z warstwy
organicznej trzykrotnie po 150 cm? n HCI, a na-
stepnie wydziela z kwa$nego wodnego roztworu
przez zalkalizowanie tego roztworu dodatkiem
30 g weglanu potasowego. Nastepnie wycigga sie
ja 400 cm?® eberu.

Roztwoér eterowy po wysuszeniu nad wegla-
nem potasowym, odparowuje sie. W ten sposéb
wyosabnia: si¢ 12,5 g 5-/3’-azetydynopropylo/-
iminodwubenzylu, ktéry powoli kry'stahzu]e.
Temperatura topnienia 55°C. -

Kwalny maleinian przygotowuje sie w mie-
szaninie octanu etylowego i eteru. Jego: tempe-
ratura topnienia jest 94°C.

Przyklad II. Mieszanine 30,7 g 5-/3'<p-
toluenosulfonyloksy-2’ -metylopropylo] -imino-
dwubenzylu i 12,5 g azetydyny w 140 om?® bez-
wodnego benzenu ogrzewa sie pod chlodnicg
zwrotng w ciagu 11/, godziny.

Po oziebieniu roztwér benzenowy przemywa
sie 250 cm® wody. Utworzong amine ekstrahuje
sie z warstwy organicznej trzykrotnie 160 om?
n HCl. Nastepnie z kwasnego wodnego roztwo-
ru wydziela sie zasade przez zalkalizowanie
dodaniem. 30 g weglanu potasowego. Ekstrahuje
sie zasade 400 cm? eteru. Roztwor eterowy osu-
szony mad weglanem potasowym odparowuje
sie. W ten sposéb wyosabnia sie 11,5 g 5-/3’aze-
tydyno-z’-metylo:prapylo/-xmmodwuubenzyiu pod
postacig oleistej zasady.. )

Kwa$ny maleinian krystalizuje z octanem
etylu. Topnieje w temperaturze 125°C.
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Zastrzezenie patentowe

Spos6b wytwarzania nowych pochcdnych imi-
nodwubenzylu o wzorze ogblnym 1, w ktérym
A oznacza dwuwarto§ciowy nasycony, alifa-
tyczny rodnik weglowodorowy, o lafcuchu pro-
stym lub rozgalezionym, zawierajagcym 2—6
atoméw wegla, znamienny tym, ze poddaje sie
reakcji iminodwubenzyl z azetydyng o ogélnym
wzorze 2, w ktéorym Z oznacza reszte zdolnego
do reakcji estru, a A ma znaczenie podane wy-
Zej, albo dziala sie azetydyna na iminodwu-
benzyl o wzorze ogdélnym 3, w ktérym symbole

majq znaczenie podane. wyzej, albo zwigzek
o wzorze ogélnym 5, w ktérym A ma znaczenie
podane powyzej, odkarboksylowuje sie przez
ogrzewanie i nastepnie zasadowe zwigzki ewen-
tualnie przeprowadza w ich sole lub czwarto-
rzegdowe pochodne amoniowe.

Société des Usines Chimiques
Rhone — Poulenc

Zastepcy: J6zef Felkner & Wanda Modlibowska
rzecznicy patentowi.
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