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Sposób wytwarzania nowego
2-j8-chloroetylo-8-hydroksy-9-benzoiloaminoperhydropirazyno[l,2-c]piry-

midynol,6-dionu

Przedmiotem wynalazku jest sposób wytwarzania nowego 2-/?-chloroetylo-8-hydroksy-9-
benzoiloaminoperhydropirazyno [l,2-c]pirymidyno-l,6-dionu o wzorze 1. Związek wytworzony
sposobem według wynalazku stanowi produkt wyjściowy do wytwarzania jego nowej pochodnej o
wzorze 3, wykazującej działanie na ośrodkowy układ nerwowy.

Według wynalazku sposób wytwarzania nowego 2-/J-chloroetylo-8-hydroksy-9-benzoiloami-
noperhydropirazyno[l,2-c]pirymidyno-l,6-dionu o wzorze 1 polega na tym, że l-benzoilo-2-okso-
4,6-dihydroksyazetyno [3,2-d] pirymidynę poddaje się reakcji z dietanoloaminą w bezwodnym
środowisku alkoholowym, a otrzymany dietanoloamid kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-
pirymidynokarboksylowego o wzorze 2 poddaje się reakcji z chlorkiem tionylu w środowisku
bezwodnego benzenu.

Nieoczekiwanie okazało się, że poddając związek o wzorze 1 dalszej reakcji z izopropyloaminą
w temperaturze pokojowej otrzymuje się nowy 2-/J-izopropyloaminoetylo-8-hydroksy-9-
benzoiloaminoperhydropirazyno [1,2-c] pirymidyno-l,6-dion o wzorze 3, który w badaniach
biologicznych przeprowadzonych na zwierzętach doświadczalnych wykazuje działanie na ośrod¬
kowy układ nerwowy, wyrażające się hamowaniem ich ruchliwości spontanicznej, działaniem
przeciwserotoninowym oraz silną aktywnością potęgującą działanie DOPA. Związek ten charakte¬
ryzuje się niską toksycznością i korzystniejszym działaniem niż imipramina przyjęta za wzorzec.

Przedmiot wynalazku jest przedstawiony w przykładzie wykonania.
Przykład. Do zawiesiny 5 g l-benzoilo-2-okso-4,6-dihydroksyazetyno [3,2-d] pirymidyny w

220 ml absolutnego etanolu dodaje się roztwór 5,2 g dietanoloaminy w 50 ml absolutnego etanolu i
ogrzewa w temperaturze wrzenia przez 5 godzin. Następnie po ochłodzeniu mieszaniny odsącza się
6,2 g dietanoloamidu kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-pirymidynokarboksylowego o
temperaturze topnienia 262-263°C, przy wydajności 85%.

Do zawiesiny 3,6g dietanoloamidu kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-pirymidyno-
karboksylowego w 80 ml bezwodnego benzenu dodaje się 25 ml chlorku tionylu i 15 kropli
pirydyny, a następnie ogrzewa się we wrzeniu przez 12 godzin. Po przesączeniu na gorąco filtrat
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pozostawia się w temperaturze pokojowej na 24 godziny. Wydzielony żółty osad odsącza się i
wygotowuje z chloroformem, a następnie po ochłodzeniu odsącza się 2,5 g 2-/J-chloroetylo-8-
hydroksy-9-benzoiloaminoperhydropirazyno [1,2-c] pirymidyno-l,6-dionu o temperaturze top¬
nienia 220°C przy wydajności 50%.

Zastrzeżenie patentowe

Sposób wytwarzania nowego 2-)3-chloroetylo-8-hydroksy-9-benzoiloaminoperhydropirazy-
oo [1,2-c] pirymidyno-l,6-dionu o wzorze 1, znamienny tym, że l-benzoilo-2-okso-4,6-
dihydroksyazetyno [3,2-d] pirymidynę poddaje się reakcji z dietanoloaminą w bezwodnym
środowisku alkoholowym, a otrzymany dietanoloamid kwasu 2,4-dihydroksy-5-benzoiloamino-6-
pirymidynokarboksylowego o wzorze 2 poddaje się reakcji z chlorkiem tionylu w środowisku
bezwodnego benzenu.

OH

NX/NHC0C.H6

L^Jj-CHCHfCl
Wzór 1

NHCOC.H,

C0N(CH£H,aH),

Wzór 2

NHC0C,H5

Wzór 3

Pracownia Poligraficzna UP PRL. Nakład 100 cgz.
Cena 100 zł


	PL129505B2
	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS
	DRAWINGS
	DESCRIPTION


