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Sposéb wytwarzania nowych, podstawionych benzyloamin

Przedmiotem wynalazku jest sposol. wytwerzania nowych, podstawionych benzyloamin o ogélnym wzorze
1, wktérym podstawnik X znajduje sie w pozycji 2 lub 4 i w pozycji 2 oznacza grupe o og%lnym wzorze 2,
w ktérym R i R; sg jednakowe lub rézne i oznaczaja atomy wodoru lub nizsze rodniki alkilowe, a X w pozycji 4
oznacza grupe o ogolnym wzorze 3, w ktérym R i R; maja wyzej podane znaczenie.

Zwiazki wytwearzane sposobem wedtug wynalazku majq cenne wtasciwosci farmakologiczne, a mianowicie,
wdziennych dawkach 1—100 mg na 1 kg masy ciata stosuje sie je do leczenia lub zapobiegania niemiarowosci
serca,

Sposobem wedtug wynalazku, zwiazki o ogélnym w.zorze 1, w ktérym X ma wyzej podare znaczenie,
wytwarza sie przez kondensecje zwmzku o ogélnym wzorze 4, w ktérym X ma wyzZej podane znaczenie, ze
zwiazkiem o wrorze 5.

Proces kondensacji sposobem wedfug wynalazku prowad2| sie¢ w obecnosci miedzi, w polarnym rozpusz-
czalniku nieprotonowym, takim jak dwumetyloformamid, w temperaturze podi\2szonej, ewentualnie pod
zwiekszonym cisnieniem. Obecnos$é funkcyjnych grup aminoalk:iilowych nie utrudnia przebiegu reakcji, a jodki
poddawene procesowi mogq zawiera¢ podstawniki, takie jak atomy chloru lub bromu, grupy wodorotienowe lub
kaiboksviowe, allx: grupy o wzorach -SR, -OR lub -SO3;R, w ktérych R oznacza nizszy rodnik alkilowy.
Podstawniki te usuwa si¢ znanymi sposobami po zakoriczeniu procesu, jak to opisano wniektérych nizej
podanych przyk tadach.

Zwiazki wyjsciowe, stanowigce sktadniki reakcji wedfug wynalazku, s zwigzkami znanymi lub wytwarza
si¢ je sposobami analogicznymi do znanych, a wytwarzanie niektérych produktéw wyjsciowych opisano
w przyktadach.

Przyktad |I. 26,1g (0,1 mola) 4-jodo-o,a-dwumetylobenzyloaminy, 30,4 g (0,1 mola) 2-jodo-1,1,2,2-.
czterofluoroetylobenzenu ipytu miedziowo-brazowego (0,3 mola miedzi) ogrzewa si¢ w ciagu 2 godzin
w temperaturze 150°C w 200 ml dwumetyloformamidu, stale mieszajac mieszaning i doktadnie kontrolujac jej
temperature. Nastepnie chtodzi sie¢ mieszanineg, rozciericza 1 litrem eteru i 1 litrem wody i filtruje, a pozostatosé
ptucze eterem. Faze eterowg ptucze sie¢ woda, suszy nad siarczanem magnezowym isteza do sucha pod
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“ciénieniem nizszym od atmosferycznego, po czym przekrystalizowuje sie produkt dwukrotnie z mieszaniny

etanolu z eterem etylowym, otrzymujac 4-/2'-fenylo-1’, 1’, 2’, 2’-czterofluoroetylo/- a,a-dwumetylobenzyloami-
ne.

Przyktad Il. 22,30g (0,1 mola) 2-jodobenzyloaminy, 30,4 g (0,1 mola) 2-jodo-1,1,2,2-czterofluoro-
etylobenzenu i pyt miedziowo-brazowy (0,3 mola miedzi) ogrzewa sie mieszajac, w ciagu 2 godzin w 200 ml
dwumetyloformamidu. Postepujac nastepnie w sposéb analogiczny do opisanego w przyktadzie I, otrzymuje sie
2-/2'-fenylo-1’,1',2’,2'- czterofluoroetylo/-benzyloamine.

“Przyktad Ill. W200 ml dwumetyloformamidu ogrzewa sie w ciagu 2 godzin w temperaturze 150°C
26,1 g (0,1 mola) 2-jodobenzyloaminy, 30,4 g (0,1 mola) 2-jodo-1,1,2,2-czterofluoroetylobenzenu i pyt miedzio-
wo-bragzowy (0,3 mola miedzi), przy czym podczas ogrzewania miesza si¢ mieszaning i doktadnie reguluje jej
temperature. Po ochtodzeniu mieszaniny w atmosferze obojetnej dodaje sie po 1 litrze wody i eteru, przesgcza
i pozostato$é ekstrahuje eterem. Faze eterowa ptucze sie¢ woda, suszy nad siarczanem magnezowym i steza do
sucha pod ci$nieniem nizszym od atmosferycznego, a po dwukrotnym przekrystalizowaniu produktu z mieszani-

" ny etanolu z eterem etylowym, otrzymuije sie 2-/2'-fenylo-1",1 ' 2’ 2'-czterofluoroetylo/-benzyloamine.

Zastrzezenia patentowe

1. Spos6b wytwarzania nowych, podstawionych benzyloamin o ogélnym wzorze 1, w kt6rym podstawnik
X znajduje sie w pozycji 2 lub 4 i w pozycji 2 oznacza grupe o ogélnym wzorze 2, w ktérym R i R; sq jednakowe

Jub rézne ioznaczaja atomy wodoru lub nizsze rodniki alkilowe, a X w pozycji 4 oznacza grupe o ogélnym

wzorze 3, w ktérym R i R; majq wy2ej podane znaczenie, znamienny ty m, Ze zwigzek o ogélnym wzorze
4, w ktérym X ma wyZej podane znaczenie, poddaje si¢ kondensacji ze zwigzkiem o wzorze 5.

2. Spos6b wedtug zastrz.1, znami2nny tym, Ze kondensacje prowadzi si¢ w obecnosci miedzi,
w $rodowisku polarnego rozpuszczalnika nieprotonowego, w podwy2szonej temperaturze,
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