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1l

Vynélez se tyké nesymetricky dibazicky substituovenych alkylesterd alkoxykarbanilovyech

kyselin obecného vzorce I

g2
NH - COO - CH CHy_ /1/
\
CH, - N fei, [ n
or e,

ve kterém R je alkyl se 4 a% 7 atomy uhliku v orto- nebo mete- poloze benzenového jddra,
Rz je alkyl se 2 nebo 3 atomy uhliku a n je celé %f{slo 2 a¥ 4, jeko% i jejich soli s anor-

genickymi nebo orgenickymi kyselinami.

Tyto nové v literatufe dosud nepopsané sloufeniny se vyznelujl mimoré4dne priznivymi
lok41ln$ enestetickjmi vlastnostmi a pomérfie nizkou toxicitou, jek je patrno z teb. 1, ve
které jsou uvedeny vysledky zkouSen{ novych 14tek ve formé hydrochloridu nebo oxaldtu a je-
jich relativnt lok&1n anestetickd U¥innost ve srovnéni s kokeinem a prokainem Jako sten-
dardy a hodnoty skutn{ toxicity /LD5°/ na mys{ch pri subkuténni aplikaci, z ni% vyplyva,

%e napr. ldtka CK 3535 tj. hydrochlorid 1-dipropylemino-3-pyrrolidino-2-propylesteru kyse-
liny m-pentyloxykarbenilové je zhruba 130x §%inn®j31 ne% kokain pri enestesii povrchové a

250x U¥inndj8{ ne% prokein pFi enestesii infiltra&ni pri akutnf toxicitd 100-200 mg/kg,
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nebo l4tka CK 3635, tj. hydrochlorid l-dipropylamino-3-piperidino-2«propylesteru kyseliny

m-pentyloxykarbanilové je 90x u¥innéji{ neZ kokain pFi anestesii povrchové a 180x Udinné j&f
nef prokain pri anestesii infiltrainf pri akutnf{ toxicit& zhruba 100-400 mg/kg,

Tabulka 1
Létka Prace. Povrchovéd Infiltreint LD5° 8.c. mg/kg
&{8lo oznal, enestesie anestesie my 33
9 CK 2624 55 20 100-200
10 CK 2625 96 22 200-300
1 CK 2626 100 31 100-300
12 CK 2627 85 16 200-300
13 CK 2634 76 25 50
14 CK 2635 96 12 50-100
15 CK 2636 93 8 50-150
16 CK 2637 52 15 100~300
25 CK 3524 7 - 100-300
26 CK 3525 25 40 300
21 CK 3526 40-50 - 600
28 CK 3527 10 - ‘ 300
29 CK 3534 80 - 100-200
30 CK 3535 130 250 200-250
3 OK 3536 50 - 400
32 CK 3537 5 - 100-300
33 CK 3624 60 160 250
34 CK 3625 30-40 120 300-350
35 CK 3626 40-50 75 400-500
36 CK 3627 10 20 400
37 CK 3634 180 140 350
38 CK 3635 90 180 100-400
39 CK 3636 60 120 100-400
40 CK 3637 50-60 60 100-400
4 CK 3824 8 - 400-500
42 CK 3825 3 6 300-450
43 CK 3826 - - 200-600
44 CK 3827 - - 400-500
45 CK 3834 100 - 300-350
46 CK 3835 40-50 100 200-400
47 - CK 3836 8 - 150-450
48 CK 3837 - - 100-300




, 202 48%
Dibazicky substituované alkylestery alkoxykarbanilovjch kyselin obecného vzorce I

podle vynélezu lze vyrébdt nékolika zpisoby, nepriklad tak, Ze se nechéd reagovat

a/ sloudenina obecného vzorce II

NCO

1

OR /11/

kde Rl znad{ toté% co ve vzorci I s Alkoholy obecného vzorce III,
/R2
HO - CH ; /111/
Cﬂg\
New, - N7 S /CHy/,

;9
ve kterém R a n zna¥f totéZ co ve vzorei I,
b/ sloutenina obecného vzorce IV,
P CH2 - N

H - CO0 - CH
NeH, - X

/IV/

oR?

ve kterém Rl a R2 zna¥{ toté% co ve vzorei I a ¥ atom halogenu, s vjhodou chloru se sloude-

ninou obecného vzorce V,

,/CHZ\ v
H-N /'CH',‘./n v/
“ery
ve kterém n znalf toté%: co ve vzorci I,
¢/ sloulenina obecného vzorce VI,
CH, -
S - ¥
NH - COO - CH\ /CHZ\ /v1/
CH, - N\\ : /CH'Q/n
or! :7d

ve kterém Rl a n znad{ toté% co ve vzorei I a ¥ atom halogenu, 8 vihodou chloru, se slou-

%eninou obecného vzorce VII,
mw” | /NIL/

ve kterém_B2 znadi{ toté¥ co ve vzorci I,

d/ sloufenina obecného vzorce VIII,
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NH -CO - X
/VII1l/
OR

ve kterém Rl znadf toté% co ve vzorei I a Y totés co ve vzorcwaV, 8 alkoholy obecného
vzorce III, pou¥itfmi ve forma'glkoholétu alkalického kovu, a'vyhodou alkoholdtu sodného,

e/ slouZenina obecného vzorce IX,

NE,
ort /1X/
ve kterém R® zne¥f totés co ve vzorei I se sloudeninou obecného vzorce X,
7 ¥
/UQ-N\RZ
Y - CO0 - CH CH
N o ;
CH, - N /CHy/ /X/
~N s n
CH,

2

ve kterém Y zna¥{ toté% co ve vzorei IV & R° a n totéZ co ve vzorei I,

£/ sloufeninea obecného vzorce XI,

R2

/
CH, - N
e ~ pl
Y - €00 - CH R /X1/
cH, - Y

2 toté% co ve vzorei I, nejprve se sloufeninou

ve kterém Y zna¥{ toté% co ve vzorci IV a R
obecného vzorce IX, ve kterém R* zna¥{ toté: co ve vzorci I, na%e% se produkt této reakce
ve formé vysuseného roztoku v poufitém rozpoudtédle ddle nechd reagovet se slouZeninou

obecného vzorce V, ve kterém n zna¥f toté% co ve vzorei I,

/cx2 -X
Y - COO - cn\ /cnz\ /X11/
CH, - N\ /CHy/ o
cH,”

ve kterém Y zna¥{ toté% co ve vzorei IV a n totéZ co ve vzorei I, nejprve se sloueninou
obecného vzorce IX, ve kterém R1 zna¥{ totéZ co ve vzorci I, naeZ se produkt této reakce
ve formé vysuseného roztoku v pouZitém rozpoustédle ddle neché reagovat se sloueninou
obecného vzorce VII, ve kterém.Rz zna¥f totéZ co ve vzorci I.

PFi provéden{ v§Ze uvedengch zplsobd probihd reekce mezi obéma vychozimi sloZkemi nej-
lépe v prostFedi nete¥ného organického rozpoustédla, napriklad srometického uhlovodiku,

8 vyhodou benzenu nebo toluenu, a podle jejich resktivity bul za chlazenf nebo pFi teploté
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mistnosti nebo pri teplote varu reakini smesi. Po ukonlen{ reakce se reakini smés nejlasté~-

ji zpracovdvd tak, %e se promyje vodou, roztok produktu v pouZitém rozpouétédle se odpari
a odparek, predstavujfci surov§ bazick§ ester, se pre¥ist{ prevedenfm na sil, alkelizac{
této soli a extrekei do organického, s vodou nemisitelného rozpoustédla. Z tohoto roztoku
Jje mo%no bazicky ester prevést primo na Z4danou 88l a tu ddle ¥istit krystelisacf z vody,
z orgenického rozpoustédla nebo smési rozpoustédel. Ze solf s anorganickymi kyselinami
vhodngmi pro pripravu aplika&nich forem prichdz{ v dvehu napr{klad hydrochlorid, hydrobro-

mid, sfran, fosforedlnen, popripadé ze solf s organickymi kyselinemi napriklad methansulfo

n4t, Stevelan, vinan, citronan, megleinan, fumeren, dibenzoylvinen a pod.

V§chozimi surovinemi jsou jednek zcela bé%né a dostupné sloudeniny, napriklad emino-
fenoly, alkylhelogenidy, epichlorhydrin a eminy, jednak l4tky nové, pripravené enalogicky
podle metod popsanych v litersetufe. Jsou to naprikled isokyandty obecného vzorce II /A. Bo-
rovensk§ a spol.: feskoslov. farm. 20, 10 (1971)/. /

Podrobnosti jednotlivich zplisobl pFipravy jsou uvedeny v nésledujfcich prikladech

provedeni.

Prikled 1
1-diethylsmino-3-pyrrolidino-2-propylester kyseliny o-butoxykarbanilové

K roztoku 9,55 g o-butoxyfenylisokyanétu v 50 ml1 toluenu se pridd 10,0 g l-diethylemi-
no-3-pyrrolidino-2-propanolu v 50 ml toluenu a smés se veri 18 hodin. Po ochlezeni se re-
ak®ni roztok promyje vodou, toluenovy roztok se prefiltruje a z filtrétu se oddestiluje
rozpoustddlo, pripadné zbytky alkoholu. Odpsrek se rozpusti ve zredéné kyseline chlorovo-
d{kové, protFepe nékolikrdt etherem & z oddélené vodni féze se alkelizaci emoniakem uvolnf
baze, kterd se vyjme do etheru. Po vysudeni pote3f se z filtroveného etherického roztoku
pridénim ekvivalentnfho mnoZstvi etherického roztoku suchého chlorovodiku vylou¥i hydro-
chlorid, kterj po prekrystelovéni ze emSsi aceton ethanol taje pFi 155-156 °C.

Prikled 2
l-diethylamino-3-piperidino-Z-propyleeter kyseliny m-butyloxykaerbanilové

K roztoku 17,8 g 2-/m-butoxyfeny1karbamoyloxy/—3-diethylaminopropylchloridu ve 200
nl benzenu se pridé 8,5 g piperidinu, smés se ver{ 5 hodin, po ochlazen! promyje vodou,
zfiltruje a oddestiluje se rozpoustedlo, event. nezreagovené meziprodukty. Odparek se

zpracuje. jako v prikladu 1.
T.t. hydrochloridu 162-164 %¢ /aceton~ethanol/.

Priklad 3
l-dipropylamino-B-piperidino—2-propy1ester kyseliny o-pentoloxykarbanilové

K roztoku 19,1 g 2-/0-pentyloxyfenylkarbamoyloxy/-3-piperidinopropylchloridu ve 200 ml
benzenu se pridé 10,1 g dipropyleminu, smés se ver{ 5 hodin, po ochlazenf promyje vodou,
zfiltruje a oddestiluje se rozpouétédlo, event. nezreagované meziprodukty. Odperek se zpre-

cuje jeko v prikladu 1. T.t. hydrochloridu 112-115 O¢ /aceton-ether/.
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Prikled 4

l-diethylamino-3~/1l-perhydroazepinyl/~2-propylester kyseliny m-pentyloxykarbanilové

Ve 20,0 g l-diethylemino=-3-/l-perhydroazepinyl/-2-propanolu se rozpust{ 2,3 g sodfku
@ k roztoku se pridé4 50 ml toluenu. Tento roztok se za mfchdn{ a chlazeni pomalu priddvd
k roztoku 22,8 g chloridu kyseliny m-pentyloxyksarbanilové v 50 ml toluenu. Po skonZeni vy~
vinu tepla se reak®ni smés var{ jedtée 1 hodinu, ochlad{ na teplotu mfstnosti a zfiltruje.
Z filtrétu se oddestiluje toluen a nezreagované meziprodukty a odparek se rozpusti ve zhe=-
d8né kyselind chlorovodfkové. Dal3{ postup jako v prikladu 1. T.t. hydrochloridu 136-138 °%

/aceton-ethanol/.

Priklad 5
l-dipropylemino-3-piperidino-2-propylester kyseliny m-hexyloxykarbanilové

K roztoku 38,6 g m-hexyloxyanilinu ve 200 ml benzenu se prid4 za chlazenf pri teploté
nejv§de 20 °C roztok 22,8 g l-dipropylemino-3~piperidino-2-propylesteru kyseliny chlormra-
vendf ve 200 ml benzenu. Po skon¥en{ samovolného zahrivéni smési se varf jesté 5 hodin.

Po ochlazeni{ se odfiltruje vypedly hydrochlorid m-hexyloxyanilinu. Z benzenového filtrétu
se po promyt{ vodou oddestiluje rozpoustédlo a odperek se zpracuje jeko v prfkladu 1.

T.t. hydrochloridu 163-167 °C /aceton-ethanol/.

Prikled 6
1-dipyOpylamino-3-pyrrolidino-prropylester kyseliny oéhexyloxykerbanilové

K roztoku 38,6 g o~hexyloxyenilinu ve 300 ml benzenu se za chlazeni a mfchén{ prid4
25,6 g l-chlor-3-dipropylemino-2~propylesteru kyseliny chlormraven¥f{ v 300 ml benzenu. Po
skon¥eni{ vyvinu tepla se odfiltruje vylouZeny hydrochlorid o-hexyloxyanilinu & promyje ben-
zenem. VysuSeny a zfiltroveny benzenovy roztok se smisf{ se 14,2 g pyrrolidinu a emés se va-
r{ 5 hodin. Po ochlazen{ a promyt{ vodou se benzen oddestiluje a odparek se rozpusti ve
zredené kyseliné chlorovodikové, prot?épe nékolikr4t etherem a z oddélené vodn{ féze se
elkelizaci amoniakem uvolnf baze, kterd se vyjme do etheru. Po vysuSen{ potadf se z filtro-
vaného etherického roztoku priddnim ekvivelentnfho mno%stvi etherického roztoku kyseliny
&tavelové vyloud! oxaldt, ktery po prekrystalovédni ze smésf aceton-ethanol taje pri 114-
-115 °c.

Prikled 7
1-diethylamino-3-/1-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny m-heptyloxykarbanilové

K roztoku 41,4 g m-heptyloxyanilinu ve 300 ml benzenu se za chlazeni & michéni pridé
25,4 g l=chlor-3-/l-perhydroszepinyl/-2-propylesteru kyseliny chlormravenZ{ ve 300 ml ben-
zenu. Po skondenf vyvinu tepla se odfiltruje vylou¥eny hydrochlorid m-heptyloxyanilinu
a promy je benzenem. Vysudeny a zfiltrovany benzenovy rozték se smis{ se 14,6 g diethylemi=-
nu a smés se var{ 5 hodin. Po ochlazeni a promyti vodou se benzenovy roztok zfiltruje a
z filtrdtu se oddestiluje rozpoustédlo. Odparek se zpracuje jako v pﬁiklad3 1,
T.t. hydrochloridu 165-167 °C /aceton-ethenol/.
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S pou%itfm vy3e popsanych metod byly pripraveny tyto nové estery, resp. jejich hydro-

chloridy nebo Stavelany:
1/ l-diethylamino-3~pyrrolidino-2-propylester
t.t. 155-156 °C /aceton-ethanol/
2/ l-diethylemino-3-pyrrolidino-2-propylester
t.t. 124-125 °C /aceton-ethanol/
3/ l-diethylamino-3-pyrrolidino-2-propylester
t.t. 124-125 °C /aceton-ethenol/
4/ l-diethylamino-B-pyrrolidino-z-pfopylester
t.t. 145+146 °C /aceton-ethanol/
5/ l-diethylamino-3-pyrrolidino-2-propylester
vid t.t. 154-155 °C /aceton-ethanol/
6/ l-diethylemino-3-pyrrolidino-2-propylester
chlorid t.t. 169-171 °C /aceton-ethenol/
7/ l-diethylamino-3-pyrrolidino=-2-propylester
rid t.t. 153-154 °C /aceton-ethanol/
8/ l-diethylamino-3-pyrrolidino-Z-propylester
rid t.t. 161-162 °C /aceton-ethanol/
9/ 1-diethylamino-3-piperidino-2-propylester
t.t. 157-160 °C /aceton-ethanol/
10/ 1-diethylemino-3-piperidino-2-propylester
rid t.t. 163-165 °C /aceton-ethanol/
11/ l-diethylamino-3-piperidino-2-propylester
t.t. 87-88 °C /aceton-ethenol/
12/ l-diethylemino-3-piperidino-2-propylester
rid t.t. 80-84 °C /aceton-ethanol/
13/ l-diethylamino-3-piperidino-2-propylester
t.t. 162-164 °C /acetonsethanol/
14/ l-diethylamino-3-piperidino-2-propylester
rid t.t. 172-174 °C /aceton-ethenol/
15/ 1-diethylamino-3-piperidino-2-propylester
rid t.t. 177-180 °C /aceton-ethanol/

16/ 1-diethylemino-3-piperidino-2-propylester
rid t.t. 175-180 °C /eceton-ethanol/

kyseliny o-butoxykarbanilové, hydrochlorid

/CK 2524/

kyseliny o-pentyloxykarbenilové, Ztavelan

/CK 2525/

kyseliny o~hexyloxykerbenilové, Stavelan,

/CK 2526/

kyseliny o-heptyloxykarbanilové, 3tavelan

/CK 2527/

m-butoxykaerbanilové, hydrochlo-
/CK 2534/

kyseliny

m-pentyloxykarbanilové, hydro-
/CK 2535/

kyseliny

m~-hexyloxykarbanilové, hydrochlo-
/CK 2536/

kyseliny

kyseliny m~heptyloxykerbanilové, hydrochlo-
/CK 2537/

kyseliny o-butoxykarbenilové, hydrochlorid

/CK 2624/
kyseliny o-pentyloxykarbenilové, hydrochlo-
/CK 2625/
kyseliny o-hexyloxykarbanilové, hydrochlorid
/CK 2626/
kyseliny o-heptyloxykarbanilové, hydrochlo-
/CK 2627/ .
kyseliny m-butoxykarbenilové, hydrochlorid
/CK 2634/
kyseliny m-pentyloxykerbanilové, hydrochlo-
/CK 2635/
kyseliny m~hexyloxykerbenilové, hydrochlo-

/CK 2636/

kyseliny m-heptyloxykarbanilové, hydrochlo-
/CK 2637/

17/ l=diethylemino-3-/1-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny o-butoxykarbenilové, hydro=

chlorid t.t. 147-149 °C /aceton-ethanol/

/CK 2824/
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18/ l-diethylemino-3-/1-perhydroazepinyl/=2-propylester kyseliny ospentyloxykarbanilové,
hydrochlorid t.t. 137-140 °C /aceton-ethanol/ /CK 2825/

19/ l-diethylamino-3~/1-perhydroazepinyl/-2-prepylester kyseliny o-hexyloxykarbenilové,
hydrochlorid t.t. 84-87 °C /aceton-ethanol/ /CK 2826/

20/ 1-diethylamino-3-/l-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny o-heptyloxykarbanilové,
$tavelan t.t. 100-102 °C /aceton-ethanol/ /CK 2827/

21/ 1-diethylemino-3-/l-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny m-butyloxykarbanilové,
hydrochlorid t.t. 145-147 °C /aceton-ethanol/ : /CK 2834/

22/ l-diethylemino-3-/1-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny m-pentyloxykerbanilové,
hydrochlorid t.t. 136-138 °C /aceton-ethanol/ /CK 2835/

23/ 1-diethylamino-3«/l-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny m-hexyloxykerbanilové,
hydrochlorid t.t. 173-177 %¢ /aceton-ethanol/ i /CK 2836/

24/ 1-diethylemino-3-/l-perhydroazepinyl/~-2-propylester kyseliny m-heptyloxykarbanilové,
hydrochlorid t.t. 165-167 °C /aceton-gthenol/ /CK 28371/

25/ 1-dipropylemino-3-pyrrolidino-2-propylester kyseliny ,pbutoxykarbanilové, 8tavelan
tet. 122-123 °C /aceton-ethanol/ /CK 3524/

26/ l-dipropylamino-3-pyrrolidino-Z-propyleater\kyaqliny o-pentyloxykarbanilové, 3tavelan

t.t. 118-120 °C /aceton-ethenol/ /CK 3525/

27/ 1-dipropylamino-3-pyrrolidino-2-propylester kyseliny o-hexyloxykerbanilové, Stavelan
t.t. 114-115 °C /aceton-ethanol/ /CK 3526/

28/ 1-dipropylemino=-3~pyrrolidino-2-propylester kyseliny o-heptyloxykerbenilové, Ztavelan
tet. 129-130 % /aceton-ethanol/ /CK 3527/

29/ l-dipropylemino-3-pyrrolidino-2-propylester kyseliny m-butoxykerbanilové, hydrochlorid
t.t. 184-185 °C /aceton-ethanol/ /CK 3534/

30/ l-dipropylemino-3-pyrrolidino-2-propylester kyseliny m-pentyloxykerbanilové, hydrechlo-
rid t.t. 167-168 °C /aceton-ethanol/ /CK 3535/

31/ 1-dipropylamino=-3-pyrrolidino-2-propylester kyseliny m-hexyloxyksrbanilové, hydrochlo-
rid t.t. 145-147 °C /aceton-ethanol/ /CK 3536/

32/ 1l-dipropyleamino-3-pyrrolidino-2-propylester kyseliny m-heptyloxykarbanilové, hydrochlo-
rid t.t. 143-146 °C /sceton-ethenol/ /CK 3531/

33/ 1-dipropylemino=-3-piperidino-2-propylester kyseliny o-butoxykarbanilové, hydrochlorid
t.t. 119-123 °C /aceton-ethenol/ /CK 3624/

34/ l-dipropyleamino-3~-piperidino-2-propylester kyseliny o-pentyloxykarbanilové, hydrochlo=
rid t.t. 112-115 °C /aceton-ethanol/ /CK 3625/

35/ 1-dipropylamino-3-piperidino-2-propylester kyseliny o-hexyloxykarbanilové, hydroehlorid
tet. 135-140 °C /aceton-ethenol/ /CK 3626/
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36/ 1-dipropylamino-3-piperidino-2-propylester kyseliny o-heptyloxykarbanilové, hydrochlo-
rid t.t. 139-142 °C /aceton-ether/ /CK 3627/

37/ 1-dipropylamino-3-piperidino-2-propylester kyseliny m-butoxykaerbanilové, hydrochlorid
t.t. 177-180 °C /eceton-ethanol/ /CK 3634/

38/ 1-dipropylemino-3-piperidino-2-propylester kyseliny m-pentyloxykarbanilové, hydrochlo-
rid t.t. 168-173 °C /aceton-ethenol/ ' /CK 3635/

39/ l-dipropylemino-3-piperidino-2-propylester kyseliny m-hexyloxykarbanilové, hydrochlo-
rid t.t. 168-170 °C /aceton-ethsnol/ /CK 3636/

40/ 1-dipropylamino-3-piperidino-2-propylester kyseliny m-heptyloxykarbenilové, hydrochlo-
rid t.t. 165~169 °C /aceton-ethanol/ /CK 3637/

41/ 1-dipropylemino-3-/1~perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny o-butoxykerbanilové,
stavelan t.t. 90-92 °C /aceton/ /CK 3824/

42/ 1-dipropylamino-J-/l-perhydroazeﬂinyl/—Z-propylester kyseliny o-pentyloxykarbanilové,
Stavelen t.t. 107-108 °C /aceton/ /CK 3825/

43/ l-dipropylamino-3-/l-perhydroazepinyl/-Z-propylester kyseliny o-hexyloxykarbenilové,
&tavelan t.t. 101-104 °C /aceton/ /CK 3826/

44/ 1-dipropylemino-3~/1l-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny o-heptyloxykarbanilové,
Stavelan t.t. 99-100 °C /aceton/ /CK 3827/

45/ 1-dipropylamino-3-/l-perhydroazepinyl/-2-propylester kyseliny m-butoxykarbanilové,
hydrochlorid t.t. 144-146 °C /aceton-ethenol/ /CK 3834/

46/ l-dipropylamino—3-/l-perhydroazepinyl/-Z-propyleater kyseliny m-pentyloxykerbanilové,
hydrochlorid t.t. 129-131 % /aceton-ethenol/ /CK 3835/

a1/ l-dipropylamino-3-/1—perhydroazepinyl/—Z-propylester kyseliny m-hexyloxykarbanilové,
hydrochlorid t.t. 168-170 Oc /aceton-ethenol/ /CK 3836/

48/ l-dipropylamino-3-/1-perhydroazepinyl/-Z-propylester kyseliny m-heptyloxykarbanilové,
hydrochlorid t.t. 156-158 °C /aceton-ethanol/ /CX 3831/

PEEDMET VIYINALEZU

1. Dibazicky substituovené alkylestery kyselin alkoxykarbanilovych obecného vzorce I

2
R
. /
NH - COO - CH
. CH
~eH, - N7 eny

1 ~N S

OR CH,

ve kterém Rl znad{ alkyl se 4 a¥ 7 atomy uhlfku v orto- nebo meta- poloze benzenového
Jjédra, Rz je alkyl se 2 nebo 3 atomy uhlfke @ n je celé &fslo 2 e% 4 a jejich soli

8 anorgenickymi nebo orgenickymi kyselinami.



10

202 485

2. Zpdsob viroby dibazicky substituovenfch alkylesterd kyselin alkoxyksrbanilovych podle bo-

2

du 1 obecného vzorce I, kde Rl, R a n maji vyse uvedeny vyznem a jejich soli vyzna¥ujfci

se tim, %e se nechd reagovat sloulenina obecného vzorce II,

N=C=0

1

OR /11/

ve kterém Rl znaldfi toté% co ve vzorci I, s alkoholy obecného vzorce III

R2

e

CH, - N
2 ~ R2

vd

c
Nen, - N7 H"’\/cna/
~ / n
CH,

HO - CH /111/

ve kterém R° a n znedf toté% co ve vzorci I v prostFedf netedného orgenického rozpoustéd-

la, jeko arometického uhlovodiku, s vfhodou benzenu nebo toluenu, pri teploté veru reakd-
. ]

ni eméai, nalel se dibazicky ester popFipedé neutralisaci anorganickou nebo organickou

kyselinou prevddi v prislusnou sil.

3. zZplsob vyroby dibazicky substituovenjch elkylesterd kyselin alkoxykarbanilovych podle

bodu 1 obecného vzorce I, kde Rl, R2 & n maji vyse uvedeny vyznam a jejich solfl vyznadu-

jiel se tim, %e se nechd reagovat sloulenina obecného vzorce IV

2
R

CH N//
2 T N2

é R /IV/

NH - COO - CH
CHZ-!

or?

2

ve kterém Rl, RS znalf toté% co ve vzorci I a ¥ je atom halogenu, s vyhbdou chloru, se

slouteninou obecného vzorce V,
CH
e
YA .7
\\CHQ//
ve kterém n znad{ toté% co ve vzorci I, v prostFedi neteného organického rozpoudtédla,
jeko aromatického uhlovod{ku, & vfhodou benzenu, pFi teploté veru reskdni smési, nale2
se ziskany dibazicky ester popripedé neutralisacf anorgenickou nebo orgenickou kyseli-

nou prevéd{ v prisluZnou adil.

4. Zpdsob vyroby dibazicky substityovenych alkylesterd kyselin alkoxykarbanilovyich podle

1 2

bodu 1 obecného vzorce I, kde R*, R° a n maj{ vySe uvedeny vjznem a jejich soli vyszna-

dujict se tfim, %e se nechd reegovat sloudenina obecného vzorce VI



11

202 485
_ CH, - ¥
NH - CO0O ~ CH P CHxx_ /VN1/
CH, = N /CHy/
or! Nen,”

ve kterém Rl a n znadf toté% co ve vzorei I a Y atom halogenu, s vyhodou chloru, se

sloudeninou obecného vzorce VII,

HN _ /VI1/

ve kterém R% zna&1 toté% co ve vzorci I, v prostFedf nete¥ného orgenického rozpoustédla,
jako aromatického uhlovodiku, s vghodou benzenu, pfi teploté varu reskinf smési, naleZ
se z{skany dibazicky ester popripadé neutralisac{ anorganickou nebo organickou kyselinou
prevddi v prislusnou sdl.

5, Zpdsob vfroby dibazicky substituovanych alkylesterd kyselin alkoxykarbanilovjch podle

1 .2

bodu 1 obecného vzorce I, kde R-, R° a n maji vyde uvedeny vyznem a jejich soll vyzna-

Sujict se tim, Ze se nechd reagovat sloutenina obecného vzorce VIII,

NH-CO~-YX

or* /VIIL/

ve kterém RY zne3f toté% co ve vzorci I a Y toté% co ve vzorci IV, s alkoholy obecného
vzorce III, ve kterém R2 a n znadf{ totéZ co ve vzorei I, pouZitymi ve formé alkoholétu
@lkalického kovu, s vyhodou alkoholétu sodného, v prostredf netedného organického roz-
poustédla, jeko aromatického uhlovodiku, & vyhodou benzenu pFi teploté varu reakini smeé-
8i, nafe¥ se dibazicky ester popripadé neutralisaci anorgenickou nebo organickou kyseli-

nou prevddi v pr{sludnou sil.

6. Zpisob vyroby dibazicky substituovenych alkylesterd kyselin alkoxykarbanilovych podlé
bddu 1 obecného vzorce I, kde Rl, R2 a n maj{ viSe uvedeny vyznam a jich solf vyznalu-

jfct se tim, %e se nechd reagovat sloulenina obecného vzorce IX

NH,

orl /IX/

ve kterém R} zne%{ toté% co ve vzorci I se sloudeninou obecného vzorce X,

R2

/
CH, - N7 .
2 \2
% -co0-CcH” R /x/

CH
N >
CHZ N\ cH /ICHZ/n



12

202 485

8.

ve Kterém Y znal{ totéZ co ve vzoreci IV a R? a n toté% co ve vzorei I, v prostred{ org;-
nického rozpoudtédla, jeko aromatického uhlovodiku, s vfhodou benzenu, nejprve pri tep-

loté 15 a% 20 °C & po ukonZen{ seamovolného vyvinu tepla pri teploté varu reakin{ smdsi,

nafe? se ziskeny dibezicky ester popr{padé neutralisaci anorganickou nebo orgenickou

kyselinou prevddf v prisludnou sdl.

Zpdsob vyroby dibazicky substituovenych alkylesterd kyselin alkoxykarbanilovych podle
bodu 1 obecného vzorce I, kde Rl, R2 a n maj{ vySe uvedeny vyznam a jejich soll vyzna-

dujfci se tim, Ze se nechd reagovat slouZenina obeecného vzorce XI,

2
cH N/R
T2 T T2
Y -coo-ca” R /X1/
e, - ¥
2

ve kterém Y zna¥l toté% co ve vzorci IV a R toté% co ve vzorci I, v prostred{ netelné-

ho organického rozpoustédla, jeko aromatického uhlovodiku, & vfhodou benzenu, nejprve

se sloudeninou obecného vzorce IX, ve kterém Rl

znad{ toté% co ve vzoroi I, produkt
této reakce ve formé vysudeného roztoku v poufitém rozpoustédle se d4le nechd reagovat
se slouXeninou obecného vzorce V, ve kterém n znad{ toté% co ve vzorei I, phi teplotd
varu reakin{ smesi, nafe% se ziskanj dibazicky ester pop?ipada neutralisaci anorganic-
kou nebo organickou kyselinou prevédi v prislusnou sil.

Zpdsob vyroby dibazicky substituovanjch alkylesterd kyselin alkoxykerbanilovych podle
bodu 1 obecného vzorce I, kde Rl, R2 a n maj{ vise uvedeny vyznem a jejich solf vyzna~

ujifci se tim, Ze se nechd reagovat sloudenina obecného vzorce XII,

Y - C00 ~ CH CH,y . (XII/

ve kterém Y znadl toté% co ve vzorci IV a na toté% co ve vzorci I, v prostFedf neteiné-
ho anorgenického rozpoustédla, jako aromatického uhlovodiku, s vfhodou benzenu, nejprve
se sloudeninou obecného vzorce IX, ve kterém Rl znadl toté% co ve vzoreci I, produkt
této reeskce ve forme vysuSeného roztoku v pouZitém rozpousdtédle se nechd ddle reagovat
se sloudeninou obecného vzorce VII, ve kterém R2 zna®f totéZ co ve vzorci I, pri teplo-
t& varu reak®n{ smési, nafe? se z{skenjy ester popri{padé neutrelisaci enorgenickou nebo

organickou kyselinou prevéddf v prislusnou sil.

Vytiskly Moravské tiskafské zdvody, Cena: 240 K¢s
provoz 12, Leninova 21, Olomouc ' ’
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