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Spos6éb wytwarzania nowego
2- B-chloroetylo-8hydroksy-9-benzoiloaminoperhydropirazyno[1,2-c]piry-
midynol,6-dionu

Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarzania nowego 2-B-chloroetylo-8-hydroksy-9-
benzoiloaminoperhydropirazyno [1,2-c]pirymidyno-1,6-dionu o wzorze 1. Zwigzek wytworzony
sposobem wedtug wynalazku stanowi produkt wyjéciowy do wytwarzania jego nowej pochodnej o
wzorze 3, wykazujacej dziatanie na oSrodkowy uktad nerwowy.

Wedtug wynalazku sposdéb wytwarzania nowego 2-f-chloroetylo-8-hydroksy-9-benzoiloami-
noperhydropirazyno [1,2-c] pirymidyno-1,6-dionu o wzorze 1 polega na tym, ze 1-benzoilo-2-okso-
4,6-dihydroksyazetyno [3,2-d] pirymidyn¢ poddaje si¢ reakcji z dietanoloaming w bezwodnym
$rodowisku alkoholowym, a otrzymany dietanoloamid kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-
pirymidynokarboksylowego o wzorze 2 poddaje si¢ reakcji z chlorkiem tionylu w §rodowisku
bezwodnego benzenu.

Nieoczekiwanie okazalo si¢, ze poddajac zwigzek o wzorze 1 dalszej reakcji zizopropyloaming
w temperaturze pokojowej otrzymuje si¢ nowy 2-B-izopropyloaminoetylo-8-hydroksy-9-
benzoiloaminoperhydropirazyno [1,2-c] pirymidyno-1,6-dion o wzorze 3, ktéry w badaniach
biologicznych przeprowadzonych na zwierzgtach do§wiadczalnych wykazuje dziatanie na osrod-
kowy uktad nerwowy, wyrazajace si¢ hamowaniem ich ruchliwosci spontanicznej, dziataniem
przeciwserotoninowym oraz silng aktywnoécia potggujaca dziatanie DOPA. Zwigzek ten charakte-
ryzuje si¢ niska toksycznoscia i korzystniejszym dzialaniem niz imipramina przyj¢ta za wzorzec.

Przedmiot wynalazku jest przedstawiony w przyktadzie wykonania.

Przyktad. Do zawiesiny 5 g 1-benzoilo-2-0kso-4,6-dihydroksyazetyno [3,2-d] pirymidyny w
220 ml absolutnego etanolu dodaje si¢ roztwor 5,2 g dietanoloaminy w 50 ml absolutnego etanolu i
ogrzewa w temperaturze wrzenia przez 5 godzin. Nast¢pnie po ochtodzeniu mieszaniny odsgcza si¢
6,2 g dietanoloamidu kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-pirymidynokarboksylowego o
temperaturze topnienia 262-263°C, przy wydajnosci 85%.

Do zawiesiny 3,6g dietanoloamidu kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-pirymidyno-
karboksylowego w 80ml bezwodnego benzenu dodaje si¢ 25ml chlorku tionylu 1 15 kropli
pirydyny, a nast¢pnie ogrzewa si¢ we wrzeniu przez 12 godzin. Po przesaczeniu na goraco filtrat
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pozostawia si¢ w temperaturze pokojowej na 24 godziny. Wydzielony z6ity osad odsgcza sig i
wygotowuje z chloroformem, a nastgpnie po ochtodzeniu odsacza si¢ 2,5g 2-B-chloroetylo-8-
hydroksy-9-benzoiloaminoperhydropirazyno [1,2-c] pirymidyno-1,6-dionu o temperaturze top-
nienia 220°C przy wydajnosci 50%.

Zastrzezenie patentowe

Spos6éb wytwarzania nowego 2-B-chloroetylo-8-hydroksy-9-benzoiloaminoperhydropirazy-
no [1,2-c] pirymidyno-1,6-dionu o wzorze 1, znamienny tym, Zze I-benzoilo-2-okso-4,6-
dihydroksyazetyno [3,2-d] pirymidyn¢ poddaje si¢ reakcji z dietanoloaming w bezwodnym
$rodowisku alkoholowym, a otrzymany dietanoloamid kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-
pirymidynokarboksylowego o wzorze 2 poddaje si¢ reakcji z chlorkiem tionylu w Srodowisku
bezwodnego benzenu.
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