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Sposób otrzymywania pochodnych oktahydropirydazyno-
/l,2-a/-/l,2,5/-trójazepinodionu-3,7

Przedmiotem wynalazku jest sposób otrzymywa¬
nia pochodnych układu oktahydirOMplirydazyinOH(l,2-
-a)-(l ,2,5)^6jazepino-dionu-3,7 o wzorze ogólnym
przedstawionym na rysunku, w którym R oznacza
atioim wodoru lufo rodnik (alkilowy lub arylowy, a
Rt oznacza rodnik alkilowy lub arylowy, lub cyklo-
alkilowy lub heterocykfldcziny. Są to związki nowe,
nde opisane w literaturze. Związki tego typu wy¬
kasują działanie fairmakologdczine d mogą służyć za¬
równo jako (półprodukty jak i środki leczinioze.

Stwierdzono, że związki, których sposób oitinzy-
mywamiia jest przedmiotem wynalazku, można otrzy¬
mać w prosty sposób oralz z dobrą wydajnością na
drodze kondensaiojd l,2-dwai-/c^loroacety!lo/-p(iipeQry-
daizyny lub l,2-dwu-/chloattacetyl^
dazyny lub l,2^wu-A5hloroaioetylo/-3-ai:y!lopiipery-
dazymy z amdnaimd pierwszorzędowymi.

Sposobem według wynalazku kondensację 1,2-
-o>vu/-chloroactylo/^pipery(da(zyny lub 1,2-dwu-
-/cMoroaioetyilo/-3^alkiilopijperydaizyny lub 1,2-dwu-
-/chloroacetylo/-3-airyłopiperydazyny z aminaimd
pderwszorcędowytmi, 'korzystnie z butyloaminą, izo^
butyloaminą, cykłoheksyloaminą, benizyloaminą, ani¬
liną, p^oluidyną, p-fenetydyną, 4-arninomorfołiną,
prowadiai się w środowisku rozpuszczalnika orga¬
nicznego w temperaturze do 100°C, przy udziale
węglanu potasowego! lub innego środka; Wiążącego
chlorowodór. Po oddzieleniu z mieszaniny reakcyj-
.nej ,produ/k!tów ubocznych, wyodrębnia sdę z prze-
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sączu produkt finalny, który oczyszcza sdę przez
krystalizację.

Związki otrzymane siposobem według wynalazku
wykazują działanie depresyjne na ośrodkowy układ
nerwowy.

Przykład I: W kolbie okrągłodennej zaopa-
itrzonej w mieszadło mechaniczne d chłodnicę zwrot,
ną umieszcza się 2,39 części wagowych 1,2-dwu-
-/ohloroaoetyloy-piiperydaizyny rozpuszczonej w 50
częściach objęttośoioiwyoh bezwodnego alkoholu ety¬
lowego i dodaje sdę 1,33 części wagowych węglanu
potasowego. Mieszaninę reakcyjną ogmzewa sdę do
temperatury 70°C i pnzy ciągłym mieszaniu dodaije
się 0,93 części wagowych aniliny, świeżo przedesty¬
lowanej. Reakdję prowadzi sdę w ciągu 6 godzin.
Następnie maisę reakcyjną oziębia się do tempera¬
tury otoczenia, odsącza sdę nieorganiczne produkty
uboczne i przemywa bezwodnym alkoholen etylo¬
wym.

Otrzymany przesącz zagęszcza się do połowy obję¬
tości i pozostawia do wykrystalizowania produktu.
Po iczym produkt odsącza się, przakrysftaiizowuje z
alkoholu etylowego i suszy. Otrzymuje się 1,7 części
wagowe 5-fenylo-okitahydir<>ipiirydazyino«-/l,2^a/-/l ,2,-
5/Htrójazepinodionu-3,7 o temperaturze topnaenda
214—216°C. Wydajność procesu wynosi 65,5%.

Postępując analogicznie z innymi laminairnd otrzy¬
mano szereg nowych, nde opisanych w literaituarze
pochodnych oktahydjw>-ipirydazyno-/l,2-a/-Vl,2,5/-
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4irójazepino-ddoniu-3,7, co przedstawia poniżej za-
rniesizozoina tablica.
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Przykład XV: W kolbie okrągłodennej zao¬
patrzonej w cnłodinicę zwrotną i wfcraplaaz umiesz¬
cza się 2,39 części wagowych l,&-dwai-i/chlo<roaice-
tylo/ipiiperydaizyiny roizpusizcizloinej w 50 częściach
objętościowych beztwodnego benzenu i dodaje się
2,1 części wagowych trójetyloaminy/Mieszaninę re¬
akcyjną ogrzewa się do temperatury wrzenia ben-
aenu i wikrapla się 1,02 części wagowych 4-aimino_
moirfoliny, świeżo przedestylowanej. Reakcję pro¬
wadzi slię w ciągu 10 godzku Następnie imasę re¬
akcyjną oziębia się do temperatury otoczenia, od-
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sącza wytrącony chloroiwodorek trójetyloaminy
i przemywa bezwodnym benzenem.

Otirizyimany przesącz zagęsłzcza się do siucha; do
oleistej pozostałości dodaije się 10 części objętoś¬
ciowych wody i odsącza wytrącony osiad (inieprtze-
reagowany produkt wyjściowy -l,2-dwiuVaMoroace-
tyło/^piperydaizyna).

Z przesączu odparowuje się wodę i oleistą po-
izostałość siusEy się w próżni nad pięciotlenkiem
fosforu. W czasie suszenia oleisty produkt zestala
się i krytstaliizuje.

Uzyskany surowy produkt oozysizoza się przez
krystalizację z attkoholu izopropylowego. Otirzymu.
je się 1,6 części wagowych SHmoarfiolinooktaihydro--
pirydaizyno-/l>2-a/-l,2,5Htir6jaKepi:nodiO(nu-3,7 o tem¬
peraturze topnienia 160^161°C. Wydajność procesu
wynosi 60*/o.

Przykład XVI: Postępując sposobem opisa¬
nym w przykładzie XV, stosując zamiast l,2^diwu-
^/chioiroaoetylo/-piperydazyny 1,2-djwai-i/chloroaoety-
lo/-3^metylopiperydiaizynę otrżyimano 5nmorfDiiinio-10-
wmatylookitahydropkydazyi^^
nodion-3,7 o temperaturze topnienia 140—141°C.

Otrzymane sposobem według wynalazku pochod¬
ne aktahydropirydazyno^^
niu-3,7 posiadają działanie farimakodoigiczne na
ośrodkowy układ nerwowy.

Zastrzeżenie patentowe

Sposób otrzymywania nowych pochodnych okta-
hydroipairydaizyno^/l,2-a/-/l,2,5/-trójazepiinicdiioou^3,7
o wzorze ogólnym przedstawionym na rysunkiu, w
którym R oznacza atom ,wodoru luib rodnik alkilo¬
wy lub airylowy, a Ri oznacza irodnik alkilowy lub
cykloalkilowy lub arylowy lub heterocykliczny,
znamienny tym, że l,2-dwiu-i/chloroaoetyila/-pijpery-
dazynę lub l,2-d,wu-</ichloroacetyl0(/-3-alkiaopipery-
diazymę lub il,2-d|wiu-/ichloroaicetylo/-3-arylopiperyda-
zynę kondenlsiuje się iz aminami pierwsizorzędowymi
kcirzystnie z butyloamiiną, izobutyloaminą, cylklo-
heksyloamiiiną, benizyloaiminą, aniliną, p-toluidyną,
p-fenetydyną.
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