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Wynalazek dotyczy sposobu wytwarzania sze¬
regu nowych pochodnych hydrazyny o wzorze
ogólnym 1, w którym Ri oznacza, cykliczną re¬
sztę np. fenylową, pdrydylową, nasftylową, ozy
chinoLLlową, R2 wodór lub metyl, R3 metyl,
fenyl lub pdirydyl, które jak się okazało są
łnMbiilioirarni monoaminoksydazy o bardzo ma¬
łej toksyczności, wobec czego mogą być sto¬
sowane w leczniicrtwde.

Nowe pochodne hydrazyny otrzymano we¬
dług wynalazku przez uwodornienie hydrazo-
nów w myśl reakcji przedstawionej wzorem 2.
Hydrazyny tego typu z niektórymi spośród
wyinaenionych podstawników są już znane.
Otrzymuje się je z hydrazydów pochodnej kwa¬
su octowego, zawierającej grupę Ri przez kon¬
densację aldehydami HCO R2 lub z ketonami
Rz—CO—R3. W celu uzyskania nowych
związków według wynalazku o xóżnym dotoo-

*) Właściciel patentu oświadczył, że twórcą
wynalazł jest dcc. dx Halina Bojarska-
Dąhlig. v

Tize wymienionych wyżej podstawników Ry, Rif
R3 przeprowadzono analogiczne synitezy szere¬
gu hydrazonów dotychczas nieznanych, których
temperajtaiiry (topnienia oznaczono.

Redukcję hydrazonów prowadzi się według
wynalazku wodorem pod ciśnieniem wobec ka¬
taliza/tara, zwłaszcza pirzy użyciu kaibalizatora
palladowego osadzonego nta węglu zawierają¬
cego około 10% P\d pod ciśnieniem 40—50 artan.
przy temperaturze około 60—80°.

Przykład I. 30 g (0,2 mola) hydnazydni
kwasu fenylooctowego w 150 ml 50%-owego
etanolu zakwaszonego H2SOą zadano 21,4 g
(0,2 mola) aldehydu pikolinowego w 50 ml
etanolu. Ogirzewano do wrzenia w ciągu 2 go¬
dzin. Po zobojejtoieniu i zaitężeniu ojtrzyimano
z wydajnością 90% hydirazon, który pirzefary-
stalizowano z rozcieńczonego etanolu. Związek
ten nie jest optiisany w literajturze. Wyodręb¬
niono dwie ottondany o temperaturze itopniienia
163—163,5° i l^nTjperaituirze topnienia 99,5—100,5°.
23,9 g (0,lmola) otrzymanego hydirazonu redu¬
kowano pod cdśnaeniem 40 aitm., w tempera-



turze otooło Jtd*; wobec kataliaajbora palladowe¬
go. Po odsączeniu tartaMizatora roztwór mrtężo-
no, wyodrębniając z wydajnością 70% pochod¬
ną hydrazynową, którą następnie oczyszczono
przez krysiteflizację z etanolu. Otrzymany nowy
związek posiada itemperatarę topnienia 91—92°.

Przykład II. Postępując w sposób po¬
doimy jak podano w prayktedzie I z 30 g (0,2
mola) hydrazydu kwasu fenylooctowego i 24,2 g
(0,2 mola) 4-acertylopiirydyny otrzymano z wy¬
dajnością 93% hydrazon, który po krystaliza¬
cji z rc^eńczoiiego etanolu wykazywał tem¬
peraturę topnienia 148,5—149,5°, Hydrazon ten
jest substancją nieopisaną w literaturze. 25,3 g
(0,1 mola) otrzymanego hydrazonu redukowano
pod ciśnieniem około 45 atm, w temperaturze
65°, wobec katalizatora palladowego. Po odsą-
ezendit katalizatora otrzymano z wydajnością
60% pochodną hydrazynową, którą oczyszczano
przez krystalizację z etanolu z benzyną. Otrzy¬
many nowy związek posiadał temperaturę top¬
nienia 104,5 — 105°.

Przykład III. Postępując w sposób po¬
dobny jak podano w przykładzie I, z 40 g
(0,2 mola) hydrazydu kwasu a-naftylooctowe-
go i 21,2 g (0,02 mola) aldehydu benzoesowego
otrzymano z wydajnością $5% nieopisany w li¬
teraturze hydrazon, który po krystalizacji
z rozcieńczonego etanolu wykazywał tempera¬
turę topnienia 215^215,5°. 28,8 g {0,1 mola)
otrzymanego hydrazonu redukowano w roztwo¬
rze etanolowyni pod ciśnieniem około 40 atm,
W temperaturze około 70°, wobec katalizatora
palladowego. Po odsączeniu katalizatora i za-
tężeniu otrzymano z wydajnością 80% po¬
chodną hydrazynową, kt$rą oczyszczano przez
krystalizację z etanolu. Otrzymany nowy
związek posiadał temperaturę topnienia 107—
108°.

Przykład IV. Postępując w sposób po¬
dobny jak podano w przykładzie I, z 40 g
(0,2 mola) hydrazydu kwasu a^naflylooctowego
i 24,2 g (0,2 mola) 4-acetylopirydyny otrzymano
z wydajnością 99% nieopisany w literaturze
hydrazon, który po krystalizacji z rozcieńczo¬
nego etanolu wykazywał temperaturę topnie¬
nia 166—168°. 30,3 g (0,1 mola) otrzymanego
hydrazonu redukowano pod ciśnieniem 50 atm,
W temperaturze około 65° wobec katalizatora
palladowego. Po odsączeniu katalizatora roz¬
twór zatęźono i wyodrębniono pochodną hy¬
drazynową w postać^ dwułchlorowodorku z wy¬

dajnością 60%. Produkt oczyszczono przez kry¬
stalizację z etanolu. Otrzymany związek posia¬
dał temperaturę topnienia 117—118° z rozkła¬
dem.

Przykład V. Postępując w sposób podobny
jak podano w przykładzie 1, z 30,2 g (0,2 mo¬
la) hydrazydu kwasu 4-pirydylooctowego
i 21,2 g (0,2 mola) aldehydu benzoesowego
otrzymano z wydajnością 72% wodzian hydra¬
zonu, który po krystalizacji z rozcieńczonego
etanolu wykazywał temperaturę topnienia
69—71°. Hydrazon bezwodny jest znany [Ni-
kitskaja, Michlina, Jachontow i Fursztatowa,
Ż. Obszcz. Ohim. 28, 2786, (1958)] i posiada
temperaturę topnienia 116—'117°. 25,7 g (0,1
mola) otrzymanego wódziami hydrazonu redu¬
kowano pod ciśnieniem 45 atm, w temperatu¬
rze 70° wobec katalizatora palladowego. Po od¬
sączeniu katalizatora roztwór zatęźono i wyod¬
rębniono pochodną hydrazynową z wydajnością
80%. Oczyszczono ją następnie przez krystali¬
zację z rozcieńczonego etanolu. Otrzymany no¬
wy związek posiadał temperaturę topnienia
119—120°.

Przykład VI. Postępując w sposób po¬
dobny jak podano w przykładzie 1, z 30,2 g
(0,2 mola) hydrazydu kwasu 3-pirydyloocto-
wego i 24,2 g (0,2 mola) 4-acetylopirydyny
otrzymano z wydajnością 79% hydrazon nie¬
opisany w literaturze, który po krystalizacji
z rozcieńczonego etanolu wykazywał tempera¬
turę topnienia 156—1J580 z rozkładem. 25,4 g
(0,1 mola) otrzymanego hydrazonu redukowa¬
no pod ciśnieniem 40 atm, w temperaturze
75° wobec katalizatora palladowego. Po odsą¬
czeniu katalizatora i zatężeniu przesączu otrzy¬
mano pochodną hydrazynową z wydajnością
90%. Otrzymaną substancję krystalizowano
z etanolu z eterem naftowym. Nowy związek
posiadał temperaturę topnienia 122—124°.

Zastrzeżenie patentow"e

Sposób wytwarzania nowych pochodnych hy¬
drazyny o wzorze 1 stanowiących inhibitory
monoaminooksydazy, znamienny tym, że hydra-
zony o wzorze 2 poddaje się katalitycznemu
uwodornieniu wodorem pod ciśnieniem zwłasz¬
cza przy użyciu katalizatora palladowego.
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Zastępca: mgr iż.. Witold Hennel
rzecznik patentowy
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