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Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarza-
nia nowych benzyloamin o wzorze ogélnym 1, w
ktérym R, oznacza atom wodoru lub alifatyczng
lub ewentualnie podstawiong aromatyczng grupe
acylowa, R, oznacza atom wodoru, chloru lub bro-
mu, Ry oznacza atom fluoru, grupe metylowg w po-
zycji 3, 4 lub 5 lub gdy R, oznacza alifatyczng albo
ewentualnie podstawiong aromatyczng grupq acy-
lowg lub gdy R, oznacza atom chloru lub bromu
réwniez w pozycji 2 lub 6 pierécienia fenylowego,
prostg albo rozgaleziong grupe alkilowg o 2—4 ato-
mach wegla grupe tréjfluorometylowsg, nitrylows,
karbamylows, karbalkoksylowsa, acetylo- lub 1-hy-
droksyetylowa, karboksylowa, gdy conajmniej je-
den z symboli Ry, R;, R, lub R; nie oznacza ato-
mu wodoru, grupe alkoksylowa w pozycji 3, 4 lub
5, lub gdy R, oznacza atom chloru lub bromu réw-
niez w pozycji 2 lub 6 pierscienia fenylowego lub
grupe aminometylowg o wzorze 3, w ktérym R,
i R, sg takie same lub rbézne i oznaczaja grupe
alkilows, cykloalkilowa lub hydroksycykloalkilo-
w3 lub razem z atomem azotu stanowig pierscien
pirolidynowy, piperydynowy lub morfolinowy, R,
i R; sg takie same lub r6Zne i oznaczaja atomy
wodoru, prostg lub rozgaleziong grupe alkilowg o
1—5 atomach wegla ewentualnie podstawiong 1
Iub 2 grupami hydroksylowymi, grupe alkelynowsg
o 2—4 atomach wegla, ewentualnie podstawiong 1
lub 2 grupami hydroksylowymi grupe cykloalkilo-
wg o 5—7 atomach wegla, grupe benzylows, mor-
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folinokarbonylometylows lub razem z atomem azo-
tu stanowia piersciefi pirolidynowy, piperydynowy,
heksametylenoaminowy, morfolinowy, N-metylo-
-piperazynowy lub kamfidynewy, przy czym R, i/lub
R, muszg oznaczaé¢ atom weodoru.

Zwiazki o wzorze ogblnym 1 i ich fizjolegicanie
dopuszczalne sole z nieorganieznymi lub organicz-
nymi kwasami wykazujg wartoSciowe wiladciwos-
ci farmakologiczne, w szaczegélnoéci dzialanie prze-
ciwwrzodowe, sekretolityczne, praeciwkaszlowe i
wzrastajace dzialanie na  wytwarzanie czynnika
powierzchniowoczynnego i przeciwniedodmowego
pecherzykédw phue.

Zaréwno zwiazki o wzorze ogllnym 1, jak i ich
produkty wyjSciowe s§ zwigzkami nowymi. Je-
dnakze produkty kofcowe wykazujs znscznie wyi-
sze dzialanie sekretolityczne. Wymiki badat po-
réwnaweczych podane sg nizej.

Wedlug wynalazku nowe zwigzki wytwarza sie
przez odszczepienie jednej lub dwéch grup ochron-
nych ze zwigzku o wzorze ogélnym 23, w ktérym
R,, Ry i R; majg wyzej podane znaczenie, Y, omng-
cza hydrolitycznie lub hydrogenolitycznie odszcze-
pialna grupg zabezpieczajaca grupg aminows'lub
posiada znaczenie podane wyzej dla Ry i Y, ozna-
cza hydrolitycznie lub hydrogenolitycznie odszeze-
pialng grupe zabezpieczajaca grupe aminowsg lub
ma znaczenie podane wyzej dla R,, przy ezym co-
najmmniej jeden z symboli ¥, lub ¥, musi ozna-
czaé¢ grupe ochronnag, '
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Jezeli Y, i/lub Y, oznacza dowolng grupg acylo-
wg, np. grupa acetylowa, benzoilowg lub p-tolue-
nosulfonylowg, grupe tréjmetylosililowsa, lub tetra-
hydropiranylowa-/2/, to odszczepienie takiej grupy
zachodzi w obecnosci rozpuszczalnika hydrolitycz-
nie, np. za pomocg - etanolowego roztworu kwasu
solnego lub wodno-alkoholowego roztworu lugu
sodowego, skutecznie w temp. 20—150°C, zwlaszcza
jednak w temp. wrzenia stosowanego rozpuszczal-
nika. Jezeli przy tym w zwigzku o wzorze og6l-
nym 2, Ry oznacza nitrylowa, karbalkoksylowg lub
karbamylowsg, to grupy te moga réwnoczesnie zo-
staé zmydlone do grup karboksylowych.

Jezeli Y, iflub Y, oznacza, np. grupe benzylo-
ksykarbonylowa lub benzylowsg, wowczas odszcze-
pleme 1ej grupy zachodzi hydrogenolitycznie, np.
wodonem,w obecnosci, k.atahza‘oora, takiego jak pal-
lad,} zwlaszcza w rozpuszczalniku, takim jak me-
tandl, metanol/woda ;lub metanol/kwas solny,
zwh m‘!mperatbme pokojowej. W trakcie
reakell” ndogd" Wwymienione przy definicji R, i/lub
R; grupy alkenylowe jednoczes$nie zostaé przepro-
wadzone w odpowiednie grupy alkilowe, a wspom-
niane przy definicji R,, grupy acetylowa i nitrylo-
wa moga réwnoczesnie zostaé zredukowane.

Jezeli otrzymuje sie zwigzek o wzorze og6lnym
1, w ktérym R; oznacza grupe nitrylowg wéwczas
moze on za pomocg czesciowej hydrolizy, np. wod-
no-alkoholowym roztworem lugu sodowego zostaé
przeprowadzony w odpowiedni zwigzek karbamy-
lowy o wzorze ogélnym 1 i/lub zwigzek 0 wzorze
ogélnym 1, w ktérym R, oznacza atom wodoru i
Rs, Ry, R, i Ry z wyjatkiem grupy zawierajacej
zdolny do reakcji atom wodoru majg wyzej po-
dane znaczenie, zwiazek tén mozna nastepnie acy-
lowal. Rebdkcje prowadzi sie skutecznie za pomocay
zZdolnej do redkeji pochodnej kwasu, takiej jak ha-
logenek kwasowy, Bézwodnik kwasowy lub miesza-
‘ny bezwodnik kwdsowy, w obecndsci $rodka od-
ciggajacego wode, takiego jak N,N'-dwucyklohek-
sylo-karbodwu-imid.

Otrzymane zwiazki o wzorze ogblnym 1 mozna
éwentualnie przeprowadzié z nieorganicznymi lub
otganieZnymi kwasami w ich fizjologicznie do-
puszcezalne sole, stosujac jeden, dwa lub trzy réw-
nowaniki odpowiedniego kwasu. Jako kwasy na-
daj¥ -si€, np. kwas solny, bromowodorowy, siarko-
wy, fosforowy, mlekowy, cytrynowy, winowy, ma-
leinowy lub fumarowy.

Stosowane jako produkty wyjsciowe nowe zwigz-

ki o wzorze ogblnym 2 mozna wytwarzaé zwykle
stosowanymi metodami, np. przez reakcje odpo-
wiedniego halogenku benzylu z odpowiednia ami-
na. .
Jak juz wy2ej wspomniano, nowe zwigzki o
wzorze ogbélnym 1 posiadaja wartosciowe wiasci-
wosei larmakologiczne, zwlaszcza wykazuja one
dziatanie przeciwwrzodowe, sekretolityczne, prze-
ciwkaszlowe oraz dzialanie wzmagajgce wytwarza-
nie czynnikha dzialajacego na powierzchni lub czyn-
nika przeciwniedodmowego pecherzykéw pluc-
nych. -

Poddano badaniom pod wzgledem czynnosci bio-
logicznych nowych zwigzkéw; tytulem przykladu
nastepujace substancje:
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4
A = chlorowodorek 2-amino-3-bromo-5-karboeto-
ksy-N N- dwuetylo-benzyloéimﬂz,
= chlorowodorek N-etylo-2~ammo-3-bromo-5-
-kar’boetoksy-N—cykloheksylo-beﬂzyfo&mmy,

C = chlorowodorek N-etylo-2-amino-5-bromo-N-
~cykloheksylo-B-tﬂuoro-.benzyloaminy,
D =dwuchlorowodorek  N-/2-amino
-metylobenzylo/heksametylenoammy/,

E = dwuchlorowodorek  N-/2-amiiio-5- bromo-4-
-III-rzed. butyldbenzylo/-morfolmy,

F = chlorowodorek 2-amino- 3-bmmo-NN dwu-
metylo-5-fluorobenzyloaminy.

1. Dzialanie sekretolityczne. Préby odkrztuszania
przeprowadzono na us$pionych narkotycznie $win-
kach morskich lub krélikach /Perry, i ded Phar-
macol, exp. Therap. 73, 65 /1941//. éwbstanCJe apli-
kowano kazdorazowo 6—8 zw1erzej;orp doéwmdczal-
nym w dawce 8 mg/kg doustnie. Obhczame WzZmo-
zenia wydzielania /wartosé z 2° godzm./ nastepo-
walo na drodze por6éwnania ilosci wydzieliny po
i przed podaniem badanej substancji.

Badanie krazenia prowadzono kazdorazowo na
3 kofach w stanie narkozy chloralozo-uretanowej
po dozylnym podaniu dawki badanej substancji
w kazdym z przypadké6w w ilosci 2,4 i 8 mg/kg.

Wyniki badan na §winkach morskich zestawiono
w nizej podanej tablicy 1.

amino-5-bromo-3-

’

Tablica 1
wzmoze- . .
Substancja| nie wy- szalam‘e na uktad
dzielania krazeniowy
A +90% 2,4 i 8 mg/kg:
brak zmian
B +81%o. 2,4 i 8 mg/kg:
" brak zmian
C +100%0
D +84%

Wyniki badan na krélikach zebrano w tablicy 2.

Tablica 2
L i wzmozenie
Substancid wydzielania
D : +72%0
E + 7701'0

. 2, Dzialanie przeciwwrzodowe. Dzialanie bada-
nych substancji na qwrzodzenia' okreslano meto-
da K. Takagi'ego i inn. /Jap. J. Pharmac. 19, 418
/1869//. W tym celu samicom szczurdw o cigzarze
ciata 220—250 g w stanie narkozy eterowej otwie-
rano jame brzuszng i wyjmowano Zzoigdek. Na-
stepnie w miejscu miedzy muscularis muscosae i
pod bilonag sSluzowg zolgdka wstrzykiwano 0,05 ml
5% roztworu kwasu octowego. Po wstrzyknieciu
jame brzuszng zamykano z powrotem. Owrzodze-
nie powstajgce po 3—5 dniach na blonie $luzowej
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w miejscu wstrzykniecia kwasu leczy sie w ciggu
3 tygodni dzigki domieszkowywaniu badanej sub-
stancji w dawkach 50—100 mg/kg do karmy /6
zwierzat/dawka/. Zwierzeta kontrolne otrzymywa-
1y tylko sproszkowang karme.

Po 3 tygodniowym leczeniu zwierzeta u$mierca-
no, wyjmowano zolagdek okreslano owrzodzenie
mierzac dtugosé i szerokos¢ wrzody. Dzialanie sub-
stancji okreslano poréwnujac z wynikami otrzy-
manymi u zwierzat kontrolnych f100%/.

Przy dawkowaniu substancji A w ilosci 50 mg/kg
doustnie stwierdzono zmmiejszenie owrzodzenia o
5200, a przy dawkowaniu 100 mg/kg doustnie
stwierdzono zmniejszenie owrzodzenia o 78% wo-
bec zwierzat kontrolnych.

3. Ostra toksycmmos$é. Ostrg toksyczno$é badanych
substancji okreslono orientacyjnie na grupach my-
szy bialych po jednorazowym podaniu dawki 1000
lub 2000 mg/kg doustnie. Wyniki podane sg w na-
stepujgeej tablicy 3.

Tablica 3
Substancja Ostra toksycznosé

A >>2000 mg/kg doustnie /zadne z 5
zwierzat nie padlo/

B >1000 mg/kg doustnie /zadne z 5
zwierzat nie padio/

(o} >1000 mg/kg doustnie /zadne z 5
: zwierzat nie padlo/

D >1000 mg/kg doustnie /zadne z 5
zwierzat nie padlo/

E >>1000 mg/kg doustnie jzadne z 5
zwierzat nie padio/

F >>1000 mg/kg doustnie /zadne z 5
zwierzat nie padlo/

Przeprowadzono réwniez poréwnawcze badania
na dziatanie sekretolityczne zwigzkéw o wzorze o-

gblnym 1 z ich zwigzkami wyjSciowymi, otrzy-

mujgec wyniki podane w tablicy 4.

Tablica 4
Wzrost dzialania sekretolityczrego
Substancja Produkt .
Produkt wyjsciow
Koficowy hA Yy
A +90% —13% fY,=
=-COCH,/
D +172% +38% /Y 1=
=-COCH,/
E + T7% +6% /Y,=
=-C'OCH3/
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Z powyiszych danych wynika oczywista wyé-
szo$é nowych zwigzk6w o wzorze ogélnym 1 nad
ich zwigzkami wyjsciowymi.

Nowe zwiagzki 0 wzorze ogélnym 1 mozna do za-
stosowania farmaceutycznego przetwarzaé w po-
stacie znanych preparatéw farmaceutycznych, ta-
kich - jak tabletki, drazetki, kapsuZki, cmpki,\ am-
putki i roztwory ewentualnie w polaczeniu z in-
nymi substancjami ezynnymi.

Dawki jednostkowe wynosza przy tym 1—100
mg, zwlaszcza 4—60 mg, a dawki dzienne wyno-
szg 2—300 mg, zwlaszcza 4—200 mg.

W przypadku zwiazkéw o dzialaniu sekretolitycz-
nym dawka jednostkowa wynosi 1—20 mg, zwiasz-
cza 4—15 mg, w przypadku dziatania przeciwwrzo-
dowego dawka ta wynosi 25—100 mg, zwlaszcza
30—60 mg.

Przykiad I. 2-amino-N,N-dwuetylo-3-metylo-
-benzyloamina.

8 g 2-acetyloamino-N,N-dwuetylo-3-metylo-ben-
zyloaminy rozpuszcza si¢ w 300 ml 2n kwasu sol-
nego; ogrzewa do wrzenia pod chlodnicg zwrotng
przez 14 godzin, roztwér odbarwia za pomocg we-
gla aktywmego i alkalizuje stezonym amwoniakiem:.
Mieszanine ekstruhuje sie 3 razy chloroformem,
faze organiczng zateza i pozostalo$é oczyszcza za
pomocg chromatografii kolumnowej na Zelu krze-
mionkowym, stosujac jako eluent octan etylu. Su-
rowa zasade rozpuszcza sie w ukladzie aceton-eta-
nol i zobojetnia etanolowym rezitworem kwasu sol-
nego, przy <zym wykrystalizowuje chlorowodorek
2-amino-N,N-dwuetylo-3-metylo-benzyloaminy, o
temperaturze topnienia: 182—184°C. .

Przyklad Il 2-amino-5-bromo-N,N-dwuety-
lo-3-dwuetyloaminometylo-benzyloamiria. ‘

15 g 2-acetyloamino-5-bromo-N,N-dwuetylo-3-
-dwuetylo-aminometylo-benzyloaminy rozpuszcza
sie w 250 ml 2n kwasu solnego, ogrzewa w ciggu
14 godzin w temperaturze wrzenia pod chliodnicy
zwrotng i nastepnie odbarwia weglem aktywowa-
nym. Przesacz atkalizuje sie steéonym amoniakiemn,
elstrahuje trzykrotmie chloroforrmem i zateza war-
stwe organiczng. Pozostalo$é oczysacza sie na dro-
dze chromatografii kolumnowej na #elu krzemion-
kowym za pomoca ukladu chloroforrm-octan ety-
lowy /I :2/. Polgczone Irakeje zateia -sie, pezosta-
lo§é rozpuszcza sie w absolutnym etanolu i lekko
zakwasza absolutnym etanclowym: roztweorem kwa-
su solnego, po czym wykrystalizowuje dwuchloro-
wodorek  2-amino-5-bromo-IN,N-dwuetylo-3-dwu-
etyloaminometylo-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 213,5—218%C /rozklad/.

Przyktlad III. 2-amino-8-bromo-4-I1I-rz.-bu-
tylo-N-cyklcheksylo-N-metylobenzyloarxina.

5 g 2-acetyloamino-5-bromo-4-IXI-rz.-butylo-N-
-cykloheksylo-N-metylobenzyloaminy ogrzewa sie
w 50 ml efanclu i 50 ml stezonego kwasm solnego
w ciggu 15 godzin w temperaturze wrzenia pod
chlodnica zwrotna, nastepnie alkalizuje steZonyan
amoniakiem i trzykrotnie wytrzasa z echlorofor-
mem. Warstwe organiczng zateza sie, pozostalosé
oczyszcza na drodze chromategrafit kolumnowej
na 7elu krzemionkowym za pomocg octanu etylo-
wego, a 2-amino-3-bromo-4-I11-rz.-butylo~-N-eyklo-
heksylo-N-metylobenzyloamine krystalizuje sie, z
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.ukladu etanol-eter wobec dodatku etanolowego
roztworu kwasu solnego, w postaci chlorowodor-
ku, o temperaturze topnienia 202—202,5?C /z roz-
ktadem/.

Przyktad IV. 2-amino-5-ILI-r LAbutylo-N-cy-
kloheksylo-metylobenzyloamina.

15 g 2-acetyloamino-5-I1I-rz. -butylo--N-cyklohek—
sylo-N-metylobenzyloaminy ogrzewa sie w 0,5 litra
4n kwasu solnego w temperaturze wrzenia pod
chlodnicg zwrotng. Nastepnie roztwér alkalizuje
sie stezonym amoniakiem, trzykrotnie wytrzasa z
chloroformem i zateza warstwe organiczng. Suro-
wy produkt oczyszcza sig na drodze chromatografii
kolumnowej na zelu krzemionkowym 2za pomocg
~octanu retylowego i z ukladu aceton-eter za pomo-
cg etanolowego roztworu kwasu solnego krystali-
Zuje 2-amino-5-I1II-rz.-butylo-N-cykloheksylo-N-
-metylobenzyloamine w postaci chlorowodorku, o
temperaturze topnienia 144—146°C.

Przykitad V. 4-amino-3-III-rz.-butylo-N-cy-
kloheksylo-N-metylobenzyloamina. '

20 g 4-acetyloamino-3-III-rz.-butylo-N-cyklohek-
sylo-N-metylobenzyloaminy ogrzewa sie w 200 ml
3n kwasu solnego w ciagu 6 godzin w temperatu-
rze wrzenia pod chlodnicg zwrotng, po czym alka-
lizuje sie¢ stezonym amoniakiem, trzykrotnie wy-
trzasa z chloroformem i zateza warstwe organicz-
na. Z ukladu absolutny atanol-eter krystalizuje 4-
amino-3-III-rz.-butylo-N-cykloheksylo-N-metylo-
benzyloamina, po dodaniu absolutnego etanolowe-
go roztworu kwasu solnego, w postaci dwuchloro-
wodorku, o temperaturze topnienia 197—i169°C /z
rozkladem/. ’

Przyktad VI. 5-acetylo-2-amino-N,N-dwume-
tylobenzyloamina.

225 g 5-acetylo-2-acetyloammo-N,N-dwumetylo-
benzyloaminy rozpuszcza si¢ w roztworze 8 g wo-
dorotlenku sodowego w 400 ml 50% etanolu i o-
grzewa w ciggu 5 godzin w temperaturze 70—80°C.
Nastepnie caloéé rozcieficza sie¢ wodsg, ekstrahuje
trzykrotnie chloroformem i warstwe organiczng
zateza. Pozostalo§é rozpuszcza sig@ w absolutnym
etanolu i zobojetnia absolutnym etanolowym roz-
tworem kwasu solnego, po czym wykrystalizowu-
je chlorowodorek 5-acetylo-2-amino-N,N-dwume-
tylo-benzyloaminy, o temperaturze topnienia 209—
—215°C /z rozklademy.

Przyktad VI. 2-amino-3-bromo-5-karbamy-
lo-N,N-dwuetylo-henzyloamina.

11 g 2-amino-3-bromo-5-cyjano-NN-dwuetylo-
-benzyloaminy z 70 ml etanolu i 100 ml 5n lugu
sodowego ogrzewa sie do wrzenia pod chlodnicy
zwrotng. Po ochlodzeniu calo§é. rozcieficza sie 100
ml wody i ekstrahuje chloroformem. Ekstrakt chlo-
roformowy suszy sie nad siarczanem sodowym, za-
teza, a pozostalo$é przekrystalizowuje z izopropa-
nolu. Otrzymuje sie 2-amino-3-bromo-5-karbamy-
lo-N,N-dwuetylobenzyloamine, o temperaturze top-
nienia 140—142°C.

. Przyktltad VIII. 2-acetyloamino-3-bromo-5-
-karboetoksy-N,N-dwuetylo-benzyloamina.

1 g 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-N,N-dwuety-
lobenzyloaminy rozpuszcza si¢ w 2 ml chlorku a-
cetylu i ogrzewa w temperaturze 50°C w ciggu 1
godziny. Chlorek acetylu odparowuje sie pod préz-
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nia, pozostalo§é rozprowadza w warstwach zimne-
go rozcieficzonego amoniaku i chloroformu, roztwér
chloroformowy zateza i produkt oczyszcza na dro-
dze chromatografii na zelu krzemionkowym /elu-
ent: octan etylowy/, a pozostalo$é po odparowaniu
eluatu rozpuszcza si¢ w izopropanolu i dodatkiem

‘izopropanolowego roztworu kwasu solnego i eteru

doprowadza do_krystalizacji chlorowodorku 2-ace-
tyloamino-3-bromo-5-karboetoksy-N,N-dwuetylo-
-benzyloaminy, o temperaturze topnienia 190—
—194°C, ‘

Przyktad IX. 2-acetyloamino-3-bromo-N,N-
-dwuetylo-5-metylo-benzyloamina.

1,53 g chlorowodorku 2-amino-3-bromo-N,N-dwu-
etylo-5-metylo-benzyloaminy rozpuszcza sie w 50
ml bezwodnika octowego w temperaturze T75°C.
Odparowuje si¢ w pr6zni do sucha i przekrystali-
zowuje pozostalo$é z etanolu. Otrzymany chloro-
wodorek 2-acetyloamino-3-bromo-N,N-dwuetylo-5-
-metylo-benzyloaminy topnieje w temperaturze
170—172°C.

Przyktad X. 2-acetyloamino-3-bromo-N,5-
-dwumetylo-\N-/tra.ns-Al-hydroksy—cYklohelnsylo/-
-benzyloamina.

22 g 2-amino-3-bromo-N, 5-dwumetylo-N-/trans-
-4-hydroksycykloheksylo/-benzyloaminy rozZpusz-
cza sie w100 ml metanolu i ogrzewa do wrzenia.
W ciggu 2 godzin dodaje sie 75 ml bezwodnika oc-
towego, przy czym oddestylowuje powstajgcy ester
metylowy kwasu octowego. Odparowuje sie w
prézni do sucha i ponownie po dodaniu dalszych
iloSci metanolu odparowuje. Otrzymang pozostaloéé
rozpuszcza sie¢ w etanolu i przeprowadza etanolo-
wym roztworem kwasu solnego w chlorowodorek
2-acetyloamino-3-bromo-N,5-dwumetylo-N-Arans-
-4-hydroksycykloheksylo/-benzyloaminy, o tempe-
raturze topnienia: 246—248°C,

Przyklad XI. 2-amino-5-karboetoksy-N,N-
~-dwuetylo-benzyloamina.

19 g 2-acetyloamino-5-karboetoksy-N,N-dwuety-
lo-benzyloaminy rozpuszcza sie w 100 ml etanolu
i po dodaniu 60 ml stezonego kwasu solnego ogrze-
wa sie do wrzenia pod chlodnicg zwrotng przez 2
godziny. Wylewa si¢ na 16d, alkalizuje amonia-
kiem, wytrzqsa 3 nazy z chloroformem, suszy roz-
twér chloroformowy nad siarczanem sodowym, za-
teza w prézini, oczyszcza surowy produkt za pomo-
cq chromatografii kolumnowej na zelu krzemion-
kowym /eluent: octan etylu/ i otrzymuje dziala-
jac izopropanolowym roztworem kwasu solnego
chlorowodorek 2-amino-5-karboetoksy-N,N-dwuety-
lo-benzyloaminy, ktéry przekrystalizowuje sie z
etanolu. Temperatura topnienia: (138—142°C.

Przyktltad XIL 2-amino-5-karboetoksy-N-cy-
kloheksylo-N-metylo-benzyloamina.

21 g 2-acetyloamino-5-karboetoksy-N-cyklohek-
sylo-N-metylo-benzyloaminy ogrzewa sie do wrze-
nia pod chiodnicg zwrotng z 100 ml etanolu, 90 mi

.wody i 60 ml stezonego kwasu solnego, przez 1 go-

dzine. Oziebia sie, wylewa na 16d, alkalizuje amo-
niakiem, ekstrahuje 3 razy chloroformem, zateza
faze amoniakalng w préini do sucha, miesza do-
kladnie pozostalo$é z etanolem, sgczy, przesgcz za-
teza w prézni do sucha i pozostalo$é przekrystali-
2owuje z etanolu. Otrzymuje sie 2-amino-5-karbo-



96 888

etoksy-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloamine o
temperaturze topnienia: 200—205°C.

Przyktlad XIII. 2-amino-5-karbamylo-N,N-
-dwuetylo-benzyloamina.

10 g 2-acetyloamino-5-cyjano-N,N-dwuetylo-ben-
zyloaminy ogrzewa si¢ do wrzenia przez 4 godzi-
ny z 100 ml 5n lugu sodowego i 70 ml etanolu. O-
zigbia sie, rozcieficza 200 ml wody i ekstrahuje
3X250 ml chloroformu. Roztwoér chloroformowy su-
szy si¢ nad siarczanem sodowym i zateza w préz-
ni. Pozostalo§é przekrystalizowuje sie z etanolu i
otrzymuje 2-amino-5-karbamylo-N,N-dwuetylo-
-benzyloamine, o temperaturze topnienia: 120—
—131°C.

Przyktad XIV. 2-amino-N-etylo-N-cyklohek-
sylo-5-metylo-benzyloamina.

2 g 2-acetyloamino-N-etylo-N-cykloheksylo-5-
-metylo-benzyloaminy ogrzewa sie z 50 ml stezo-
nego kwasu solnego przez 1,5 godziny do tempera-
tury 90°C. Oziebia sie, wylewa mna 16d, alkalizu-
je lugiem.sodowym, ekstrahuje chloroformem, za-
teza roztwér chloroformowy w prézni, pozostalo$é
rozpuszcza w etanolu i otrzymuje za pomocg eta-
nolowego roztworu kwasu solnego chlorowodorek
2-amino-N-etylo-N-cykloheksylo-5-metylo-benzylo-
aminy. Temperatura topnienia: 189—191°C /roz-

ktad/.
Przyklad XV. 2-amino-N-III-rzed.butylo-5-
-karboetoksy-benzyloamina.

3,4 g 2-amino-N-benzylo-N-III-rzed.butylo-5-kar-
boetoksy-benzyloaminy rozpuszcza sie w 50 ml
etanolu. Dodaje sie etanolowego roztworu kwasu
solnego az do osiggniecia wartosci pH okolo 2 i
uwodornia w obecnoSci palladu na weglu /10%/.
Po pobraniu 1 mola wodoru uwodornianie prze-
rywa sie, katalizator odcigga, zateza w prézni i
pozostalo§é zadaje rozcieficzonym amoniakiem i
chloroformem. Roztwér chloroformowy suszy sie,
zateza do sucha i pozostalo§é przekrystalizowuje z
etanolu, przy czym otrzymuje sie 2-amino-N-III-
~-rzed.butylo-5-karboetoksy-benzyloamine, o tem-
peraturze topnienia: 77—T79°C.

Przyktad XVI. 2-amino-N-III-rzed.butylo-5-
-karbo¢toksy-benzyloamina.

Wytwarza sig przez zmydlenie 2-acetyloamino-N-
-III-rzed.butylo-5-karboetoksy-benzyloaminy w
etanolowym roztworze kwasu solnego analogicznie
jak w przykladzie XI. Temperatura topnienia: 77—
—19°C.

Przyklad XVIIL
—cykloheksylo-N-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-5-karboetoksy-N-cykloheksylo-N-metylo-benzylo-
aminy w etanolowym roztworze kwasu solnego a-
nalogicznie jak w przykladzie XI. Temperatura
topnienia chlorowodorku: 160—170°C.

Przyktad XVIII. 2-acetyloamino-3-bromo-5-
-karboetoksy-N-cykloheksylo-N-metylo-benzylo-
amina.

Wytwarza sie z 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-
-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloaminy i chlorku
acetylu analogicznie jak w przykladzie VIII. Tem-
peratura topnienia: 220—223°C.

Przyktad XIX., N-etylo-2-amino-5-karboeto-
ksy-N-cykloheksylo-benzyloamina.

2-amino-5-karboetokssy-N-
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Wytwarza si¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-etylo-5-karboetoksy-N-cykloheksylo-benzylo-
aminy w etanolowym roztworze kwasu solnego a-
nalogicznie  jak w przykladzie XI. Temperatura
topnienia chlorowodorku: 188—194°C.’

Przykitad XX. 2-amino-N-III-rzed.butylo-5-
-karbamylo-benzyloamina. ‘

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-N-
-I1I-rzed.butylo-5-cyjano-benzyloaminy analogicz-
nie jak w przyktadzie XIII. Temperatura topnie-
nia chlorowodorku: 120—130°C,

Przyktad XXI. 2-amino-3-bromo-N-III-
-rzed.butylo-5-karbamylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-amino-3-bromo-
-N-III-rzed.butylo-5-cyjano-benzyloaminy w lugu
sodowym analogicznie jak w przykladzie VII. Tem-
peratura topnienia chlorowodorku: 160—170°C.

Przyktad XXII. 2-amino-‘5-'karlbemylo-N-cy-
kloheksylo-N-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie znammo-é-cyjoa-

no-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloaminy w lugu
sodowym analogicznie jak w przykladzie VII. Tem-
peratura topnienia: 142—143°C.

Przyklad XXIII. 2-amino-3-bromo-3-karba-
mylo-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-amino-3-bromo-
-5-cyjano-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloaminy
w lugu sodowym analogicznie jak w przykladzie
VII. Temperatura topnienia: 150—152°C.

Przyktad XXIV. 2-acetyloamino-3-bromo-3-
-karbamylo-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloami-
na.

Wytwarza si¢ z 2-amino-3-bromo- 5-ka1’bamylo-
-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloaminy i chlorku
acetylu analogicznie jak w przykladzie VIII. Tem-
peratura topnienia: 185—190°C.,

Przyklad XXV. N-etylo-2-amino-5-karbamy-
lo-N-cykloheksylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-etylo-2-acetylo-
amino-5-cyjano-N-cykloheksylo-benzyloaminy w
tugu sodowym analogicznie jak w przyktadzie XIII.
Temperatura topnienia: 136—138°C.

Przyktad XXVI. N-etylo-2-amino-3-bromo-
-5-karbamylo-N-cykloheksylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-etylo-2-amino-
-3-bromo-5-cyjano-N-cykloheksylo-benzyloaminy. w
lugu sodowym analogicznie jak w przykladzie VII.
Temperatura topnienia: 144—148°C.

Przyklad XXVII N-/z-ammo-ﬁdkarbamy_lo-
-benzylo/-heksametylenoamina. ,

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-amino-5-cy-
jano-benzylo-heksametylenoaminy w tugu sodowym
analogicznie jak w przykiadzie VII. 'Demperatura
topnienia: 115—118°C.

Przyklad XXVIII. N-/2-amino-3-bromo-5-
-karbamylo-benzylo/-heksametylenoamina.

Wytwarza sie przez. zmydlenie N-/2-amino-3-
-bromo-5-cyjano-benzylo/-heksametylenoaminy w
lugu sodowym analogicznie jak w przykladzie VII.
Temperatura topnienia: 155—157°C.

Przyklad XXIX. 2-amino-N-III-rzed.butylo-
-karboksy-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-III-rzed.butylo-5-karboetoksy-benzyloaminy w
kwasie solnym analogicznie jak w przykalkdzie XII,
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Przykitad XXX, 2-acetyloamino-5-karboeto-

ksy-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloamina.
- Wytwarza sie z 2-amino-5-karboksy-N-cyklohek-
sylo-N-metylo-benzyloaminy i chlorku acetylu a-
nalogicznie jak w przykladzie VIII. Temperatura
topnienia chlorowodorku: 228—232°C.

Przyktad XXXI. 2-amino-5-cyjano-N,N-dwu-
metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-cyjano-N,N-dwumetylo-benzyloaminy w kwasie
solnym analogicznie jak w przykladzie XIV. Tem-
peratura topnienia chlorowodorku: 240—241°C.

Przyklad XXXII. 2-amino-5-cyjano-N,N-
-dwuetylo-benzyloamina.

Wytwarza si¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-cyjano-N,N-dwuetylo-benzyloaminy w kwasie sol-
nym analogicznie jak w przykladzie XIV. Tempe-
ratura topnienia chlorowodorku: 241—244°C;

Przyktad XXXIII.
-dwupropylo-benzyloamina.

Wytwarza si¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
. -cyjano-N,N-dwupropylo-benzyloaminy w kwasie
solnym analogicznie jak w przykladzie XIV. Tem-
peratura fopnienia chlorowodorku: 215—219°C,

Przyktad XXXIV. 2-amino-n-III-rzed.butylo-
-5-cyjano-beznyloamina. :

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-N-
-IlI-rzed.butylo-5-cyjano-benzyloaminy w kwasie
solnym analogicznie jak w przykladzie XIV. Tem-
peratura topnienia chlorowodorku: 233—238°C.

Przyktad XXXV. 2-amino-5-cyjano-N-cyklo-

" heksylo-N-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
~cyjano-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloaminy w
kwasie solnym analogicznie jak w przykiadzie XIV.
Temperatura topnienia chlorowodorku: 207—211°C.
Przyklad XXXVI. 2-acetyloamino-3-bromo-
-5-cyjano-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie z 2-amino-3-bromo-5-cyjano-N-cy-
kloheksylo-N-metylo-benzyloaminy i chlorku ace-
tylu analogicznie jak w przykladzie VIII. Tempe-
ratura topnienia: 101—103°C.

Przyktad XXXVII. 2-amino-N-etylo-5-cyja-
no-N-cykloheksylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-etylo-5-cyjano-N-cykloheksylo-benzyloaminy w
kwesie solnym analogicznie jak w przykladzie
XIV. Temperatura topnienia dwuchlorowodorku:
201—208°C., '

Przyktad XXXVIII. 2-amino-N-etylo-N-ben-
zylo-5-cyjano-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
~-N-etylo-N-benzylo-5-cyjano-benzyloaminy w kwa-
sie solnym analogicznie jak w przykladzie XIV,
Temperatura topnienia: 107—108°C.

Przyklad XXXIX. 2-amino-N-benzylo-5-cy-
jano-N-propylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-benzylo-5-cyjano-N-propylo-benzyloaminy  w
kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie XIV.
Temperatura topnienia: 63—64°C.

Przyklad XL. N-/2-amino-5-cyjano-benzylo/-
-heksametylenoamina.

Wytwarza si¢ przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-cyjano-benzylo/-heksametylenoaminy w kwa-
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sie solnym analogicznie jak w przykladzie XIV.
Temperatura topnienia chlorowodorku: 228—232°C.

Przyktad XLI. 2-acetyloamino-3-bromo-
-N,N,5-tré6jmetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie z 2-amino-3-bromo-N,N,56-tréjme-
tylo-benzyloaminy i bezwodnika octowego analo-
gicznie jak w przykiadzie IX.

Przyktad XLII. 2-acetyloamino-N-etylo-3-
-bromo-N,5-dwumetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie z N-etylo-2-amino-3-bromo-N,5-
-dwumetylo-benzyloaminy i bezwodnika octowego
analogicznie jak w przykladzie IX. Temperatura
topnienia: 81—83°C.

Przyklad XLIII
-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N,N,5-metylo-benzyloaminy w kwasie solnym a-
nalogicznie jak w przykladzie XIV. Temperatura
topnienia dwuchlorowodorku: 193—185°C. .

Przyktad XLIV. 2-amino-N-cykloheksylo-
-N,5-dwumetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-cykloheksylo-N,5-dwumetylo-benzyloaminy w
kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie
XIV. Temperatura topnienia dwuchlorowodorku:
203—205°C.

Przyklad XLV. 2-acetyloamino-3-bromo-N,5-
-dwumetylo-N-/cis-3-hydroksy-cykloheksylo/-ben-
zyloamina. ]

Wytwarza sie z 2-amino-3-bromo-N,5-dwumety-
lo-N-/cis-3-hydroksy-cykloheksylo/~-benzyloaminy i
bezwodnika octowego analogicznie jak w przykla-
dzie X. Temperatura topnienia chlorowodorku: 96—
—97°C.

Przyktad XLVI. 2-acetyloamino-N-benzylo-3-
-bromo-N,5-dwumetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie¢ z 2-amino-N-benzylo-3-bromo-N,5-
-dwumetylo-benzyloaminy i bezwodnika octowego
analogicznie jak w przykladzie IX. Temperatura
topnienia chlorowodorku: 210—212°C.

Przyktad XLVIII. N-/2-amino-5-metylo-ben-
zylo/-heksametylenoamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-metylo-benzylo/-heksametylenoaminy w kwa-
sie solnym analgoicznie jak w przykiadzie XIV.

Przyktad XLIX. 2-amino-NN-dwuetylo-3-
-dwuetyloamino-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sig przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N,N-dwuetylo-3-dwuetyloaminometylo-benzylo-
aminy w 2n kwasie solnym analogicznie jak w
przyktadzie II. Temperatura topnienia dwuchloro-
wodorku: 199—201°C.

Przyktad L. 2-amino-5-bromo-N-/trans-4-hy-
droksy-cykloheksylo/-N-metylo-3-[N-metylo-/trans-
-4-hydroksy-cykloheksyloamino/-metylo]-benzylo-
amina. '

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-5-bromo-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-N-me-
tylo-3-[N-metylo-/trans-4-hydroksy-cykloheksyloa-
mino/-metylo}-benzyloaminy w 2n kwasie solnym
analogicznie jak w przykladzie II. Temperatura
topnienia: 179—180°C.

Przyktad LI. 2-amino-N,N,3-tr6jmetylo-ben-
zyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-

2-amino-N,N-dwuetylo-5-
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-N,N,3-tr6jmetylo-benzyloaminy w 2n kwasie sol-
nym analogicznie jak w przykiadzie I. Temperatu-
ra topnienia dwuchlorowodorku: 188—190°C.

Przyklad LIIL N-etylo-.‘z-ami.no-N 3-dwume-
tylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydleme 2—acetyloammo
-N-etylo-N,3-dwumetylo-benzyloaminy w 2n kwa-

sie solnym analogicznie jak w przykladzie I. Tem-

peratura topnienia dwuchlorowodorku: 196—198°C.

Przyktad LIII. 2-amino-N,N-dwupropylo-
-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N,N-dwupropylo-3-metylo-benzyloaminy analogicz-
nie jak w przykladzie I. Temperatura topnienia
dwuchlorowodorku: 168—173°C,

Przyklad LIV. 2-amino-5-bromo-N,N,3-tr6j-
metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-N,N,3-tr6jmetylo-benzyloaminy w 2n kwa-
sie solnym analogicznie jak w przykladzie I. Tem-
peratura topmienia chlorowodorku: 218—221°C.

Przyklad LV. N-etylo-2-amino-5-bromo-N,3-
-dwumetylo-benzyloamina.

Wytwarza si¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-N-
-etylo-5-bromo-N,3-dwumetylo-benzyloaminy w 2n
kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie I.
Temperatura topnienia chlorowodorku: 191—193°C.

Przykilad LVI N-,/z-ammo—5-’bromo-3-mety-
lo-benzylq/-pirolidyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-bramo-3-metylo-benzylo/-pirolidyny w 2n
kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie I.
Temperatura topnienia dwuchlorowodorku: 206—
—210°C /rozkiad/.

Przyktad LVII. N-/2-amino-5-bromo-3-mety-
lo-benzylo/-piperydyna.

Wytwarza si¢ przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-bromo-3-metylo-benzylo/-piperydyny w 2n
kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie I.
Temperatura topnienia dwuchlorowodorku: 176—
—179°C.

Przyklad LVIII. N-f&2-amino-5-bromo-3-me-
tylo-benzylo/-heksametylenoamina. -

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-bromo-3-metylo-benzylo/-heksametylenoaminy
w 2n kwasie solnym analogicznie jak w przykla-
dzie I. Temperatura topnienia dwuchlorowodorku:
159—164°C /rozklad/.

Przyktad LIX. N-/2-amino-5-bromo-3-mety-
lo-benzylo/-morfolina.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-bromo-3-metylo-benzylo/-morfoliny w 2n
kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie I.
Temperatura topnienia dwuchlorowodorku: 139—
—183°C /rozklad/.

Przyklad LX. 2-amino-5-bromo-N-/trans-4-
-hydroksy-cykloheksylo/-3-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-n-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-3-mety-
lo-benzyloaminy w 2n kwasie solnym analogicznie
jak w przykladzie I. Temperatura topnienja chloro-
wodorku: 225—226°C /rozkiad/.

Przyktlad LXI. 2-amino-5-bromo-N-cyklohek-
sylo-N,3-dwumetylo-benzyloamina.

Wytwarza sig przez zmydlenie 2-acety10armno~5-
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-bromo-N-cykloheksylo-N,3-dwumetylo-benzyloami-
ny w 2n kwasie solnym analogicznie jak w przy-
ktadzie I. Temperatura topnienia chllotowodorku
208,5—207,5°C /rozkiady/.

Przykltad LXIL 2-amino-5-bromo-N,3-dwu-
metylo-N-/cis-3-hydroksy-cykloheksylo/-benzylo-
amina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-N,3-dwumetylo-N-/cis-3-hydroksy-cyklo-
heksylo/-benzyloaminy w 2n kwasie solnym ana-
logicznie jak w przykiladzie I. Temperatura top-
nienia: 118—119°C.

Przyktad LXIII. 2-amino-5-bromo-N,3-dwu-
metylo-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-benzy-
loamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-N,3-dwumetylo-N-/trans-<4-hydroksy-cyklo-
heksylo/-benzyloaminy w 2n kwasie solnym ana-
logicznie jak w przykiadzie I. Temperatura topnie-
nia: 122—1235°C.

Przykiad LXIV. N-etylo-2-amino-5-bromo-
-N-cykloheksylo-3-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-etylo-5-bromo-N-cykloheksylo-3-metylo-benzy-
loaminy w 2n kwasie solnym analogicznie jak w
przykladzie I. Temperatura topnienia dwuchloro-
wodorku: 183—187°C /rozklad/.

Przykitad LXV. N-etylo-2-amino-5-bromo-
-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-3-metylo-ben-
zyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-N-
-etylo-5-bromo-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-
-3-metylo-benzyloaminy w 2n kwasie solnym ana-
logicznie jak w przykladzie I. Temperatura top-
nienia chlorowodorku: 156—161°C /rozktad/.

Przyktad LXVI 2-amino-N-benzylo-5-bromo-
-N,3-dwumetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-benzylo-5-bromo-N,3-dwumetylo-benzyloaminy
w 2n kwasie solnym analogicznie jak w przykla-
dzie I. Temperatura topnienia chlorowodorku: 214—
—216°C /rozklad/.

Przyktad LXVII, 2-ammo-4-II[-erdeutylo-
-N,N-dwuetylo-benzyloaminy.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-4-
-III-rzed butylo-N,N-dwuetylo-benzyloaminy -W
wodno-alkoholowym roztworze kwasu solnego ana-
logicznie jak w przykladzie ITI. Temperatura top-
nienia dwuchlorowodorku: 188—180°C.

Przyklad LXVIII. 2-amino-4-III-rzed.butylo-
-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-4-
-III-rzed.butylo-N-cykloheksylo-N-metylo-benzylo-
aminy w 3n kwasie solnym analogicznie jak w
przykladzie III. Temperatura topnienia dwuchloro-
wodorku: 198—199°C.

Przyktad LXIX. 2-amino-5-bromo—4-III-
-rzed.butylo-N,N-dwumetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-5-bromo-4-III-rzed.butylo-N,N-dwumetylo-benzy-
loaminy w 3n kwasie solnym analogicznie jak w
przykladzie III. Temperatura topnienia dwuchloro-
wodorku: 213—218°C /rozklad/.

Przyktad LXX. 2-amino-5-bromo-4-III-rzed.-
butylo-N,N-dwuetylo-benzyloamina.
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* Wytwarza si¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-4-1I1-rzed.butylo-N,N-dwuetylo-benzyloami-
ny w 3n kwasie solnym analogicznie jak w przy-
kladzie III. Temperatura topnienia chlorowodorku:
198—200°C /rozkiad/.

Przyktad LXXI. 2-amino-5-bromo-4-I1II-
-rzed.butylo-N,N-dwuallilo-benzyloamina.

‘Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-4-III-rzed.butylo-N,N-dwuallilo-benzyloa-
miny w 3n kwasie solnym analogicznie jak w przy-
kladzie III. Temperatura topnienia chlorowodorku:
176—178°C. _ ,

Przyklad LXXII. 2-amino-5-bromo-4-III-
-rzed.butylo-N-/hydroksy-III-rzed.butylo/~benzylo-
amina. »

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-4-I1I-rzed.butylo-N-/hydroksy-III-rzed.bu-
tylo/-benzyloaminy w 3n kwasie solnym analogicz-
nie jak w przykladzie III. Temperatura topnienia:
123—|L25°C

Przyktad LXXIII. 2-amino-5-bromo-III-
-rzed.butylo-N-/1 3-dwuhydroksy-2-metylo-propylo-
-2-/benzyloamina.

- Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
~bromo-4-III-rzed.butylo-N-/1,3-dwuhydroksy-2-me-
tylo-propylo-2-/benzyloaminy w 4n kwasie solnym
analogicznie jak w przykiadzie III. Temperatura
topnienia dwuchlorowodorku: 200—205°C  /roz-
kiad/.

Przyklad LXXIV. 2-amino-5-bromo-4-III-
-rzed. butylo—N /tris-hydroksy-etylo-metylo/-benzy-
loamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
~bromo-4-III-rzed butylo-N-/tris-hydroksymetylo-
-metylo/-benzyloaminy w 4n kwasie solnym ana-
logicznie jak w przykladzie III. Temperatura top-
nienia dwuchlorowodorku: od 190°C /rozklad/.
~ Przyktad LXXV. N-/2-amino-5-bromo-4- III-
-rzed.butylo-benzylo/-pirolidyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-bromo-4-III-rzed.butylo-benzylo/-pirolidyny w
3n kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie
III. Temperatura topnienia chlorowodorku: od
190°C /rozkiad/.

.Przyktad LXXVI. N-/2-amino-5-bromo-4-
-III-rzed.butylo-benzylo/-piperydyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/acetyloamino-
-5-bromo-4-III-rzed.butylo-benzylo/-piperydyny w
3n. kwasie .solnym. analogicznie jak w przykiadzie
III. Temperatura topnienia dwuchlorowodorku:
188—195°C. -

Przyktad LXXVII. N-/2-amino-5-bromo-4-

~III-rzed.butylo-benzylo/-morfo-lina.
. Wytwarza- si¢ przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-bromo-4-III-rzed.butylo-benzylo/-morfoliny w
3n kwasie solnym analogicznie jak w przyktadzie
III. Temperatura topnienia dwuchlorowodorku:
194—198°C /rozkiady.

Przyktad LXXVIIL 2-amino-5-bromo-4-III-
~-rze¢d.butylo-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-
-benzyloamina.

Wytwarza sie¢ przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-4-III-rzed.butylo-N-/trans-4-hydroksy-cy-
kloheksylo/-benzyloaminy w 4n kwasie solnym ana-
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logicznie jak w przyktadzie III. Temperatura top-
nienia dwuchlorowodorku: 212—218°C /rozklad/.

Przyklad LXXIX. 2-amino-5-bromo-4-III-
-rzed.butylo-n-/cis-3-hydroksy-cykloheksylo/-N-me-
metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-5-
-bromo-III-rzed.butylo-N-/cis-3-hydroksy-cyklohek-
sylo/-N-metylo-benzyloaminy w 4n kwasie solnym
analogicznie jak w przykladzie III. Temperatura
topnienia dwuchlorowodorku: 205—208°C /rozklad/.

Przyklad LXXX., 2-amino-5-bromo-4-III-
-rzed. butylo-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/—N-
-metylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-5-bromo-4-11I-rzed.butylo-N-/trans-4-hydroksy-cy-
kloheksylo/-N-metylo-benzyloaminy w 3n kwasie
solnym analogicznie jak w przykladzie III. ‘Tem-
peratura topnienia chlorowodorku: 208—210°C
/rozktad/.

Przyklad LXXXI, N-etylo-2-amino-5-bromo-
-4-III-rzed.butylo-N-cykloheksylo-benzyloamina, '

Wytwarza sie przez zmydlenie 2-acetyloamino-
-N-etylo-5-bromo—4-III-rzed.butylo-N-cykloheksy-
lo-benzyloaminy w wodno-etanolowym roztworze
kwasu solnego analogicznie jak w przykladzie III,
Temperatura topnienia chlorowodorku: 191—194°C
/rozktad/.

" Przyktad LXXXII. N-/2-amino-5-bromo-4-
-III-rzed.butylo-benzylo/-N’-metylo-piperazyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-5-bromo-4-I1I-rzed.butylo-benzylo/-N’-metylo-
-piperazyny w 3n kwasie solnym analogicznie jak
w przykladzie III. Temperatura topnienia tréjchlo-
rowodorku: 170—180°C /rozklad/.

Przyklad LXXXIII -/|2-ammo-5-bromo -4-
-III-rzed.butylo-benzylo/-kamfidyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/2-acetyloami-
no-&bromo-gl-HI-rzed.butylo-Jbe.nzylo/-ka;nﬁdyny
w 3n kwasie solnym analogicznie jak w przykla-
dzie III. Temperatura topnienia dwuchlorowodor-
ku: 108—205°C /rozistad)/.

Przykltad LXXXIV. 4-amino-3-III-rzed.buty-
lo-N,N-dwuetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 4-acetyloamino-
-ITI-rzed.butylo-N,N-dwuetylo-benzyloaminy w 3n
kwasie solnym analogicznie jak w przykladzie V.
Temperatura topnienia dwuchlorowodorku: 183—
185°C /rozklad/.

Przykltad LXXXV.
-dwuetylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 5-acetylo-2-acety-
loamino-N,N-dwuetylo-benzyloaminy w wodno-eta-
nolowym lugu sodowym analogicznie jak w przy-
ktadzie VI. Temperatura topnienia chlorowodorku:
218—221°C,

Przyktad LXXXVI.
-dwupropylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 5-acetylo-2-acety-
loamino-N,N-dwupropylo-benzyloaminy w wodno-
-etanolowym roztworze lugu sodowego analogicz-
nie jak w przykiladzie VI. Temperatura topnienia
chlorowodorku: 171—173°C.

Przyktad LXXXVII 5-acetylo-2-amino-N,N-
-dwubutylo-benzyloamina.

Wytwarza siq@ przez zmydlenie 5-acetylo-2-acety-

5-acetylo-2-amino-N,N-

5-acetylo-2-amino-N,N-
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loamino-N,N-dwubutylo-benzyloaminy w 4n kwa-
sie solnym analogicznie jak w przykltadzie IV. Tem-
peratura topnienia chlorowodorku: 110—120°C.

Przyktad LXXXVIII. N-/5-acetylo-2-amino-
-benzylo/-pirolidyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/5-acetylo-2-
-acetyloamino-benzylo/-pirolidyny w wodno-etano-
lowym roztworze lugu sodowego amnalogicznie jak
w przykladzie VI. Temperatura topmema chloro-
wodorku: 203—205°C.

Przykitad LXXXIX. N-/5-acetylo-2-amino-
-beznylo/-piperydyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/5-acetylo-2-
-acetyloamino-benzylo/-piperydyny w wodno-etano-
lowym roztworze lugu sodowego analogicznie jak
w przykiladzie VI. Temperatura topnienia chloro-
wodorku: 220—222°C.

Przyktad XC. N-/5-a:oetylo-2-anumo-abenzylo/-
-heksametylenoamina.

‘Wytwarza sie przez zmydlenie N-/5-acetylo-2-
-acetyloamino-benzylo/~-heksametylenoaminy w
wodno-etanolowym roztworze lugu sodowego ana-
logicznie jak w przyktadzie VI. Temperatura top-
nienia chlorowodorku: 205—207°C /rozklad/.

Przyktad XCI. N-/5-acetylo-2-amino-benzy-
lo/-morfolina.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/5-acetylo-2-
-acetylo-amino-benzylo/-morfoliny w wodno-eta-
nolowym roztworze lugu sodowego analogicznie jak
w przykladzie VI. Temperatura topnienia chloro-
wodorku: 218—220°C /rozkiad/.

Przyktad XCII. 5-acetylo-N-etylo-2-amino-
-N-cykloheksylo-benzyloamina.

Wytwarza sie przez zmydlenie 5-acetylo-2-acety-
loamino-N-etylo-N-cykloheksylo-benzyloaminy w
wodno-etanolowym roztworze lugu sodowego ana-
logicznie jak w przykladzie VI. Temperatura top-
nienia: 100—102°C.

Przyklad XCIII. N-/5-acetylo-2-amino-ben-
zylo/-N'-metylo-piperazyna.

Wytwarza sie przez zmydlenie N-/5-acetylo-2-
-acetyloamino-benzylo/-N’-metylo-piperazyny w
wodno-etanolowym roztworze tugu sodowego ana-
logicznie jak w przykladzie VI. Temperatura top-
nienia: 135—138°C.

Przykitad XCIV. 2-benzoiloamino-3-bromo-5-
-karboetoksy-N,N-dwuetylo-benzyloamina.

Wytwarza si¢ z 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-
-N,N-dwuetylo-benzyloaminy i chlorku benzoilu w
roztworze benzenowym analogicznie jak w przy-
kiladzie VIII. Temperatura topnienia chlorowodor-
ku: 220—222°C.

Przykitad XCV. 3-bromo-karboetoksy-2-/4-
~chloro-benzoiloamino/-N,N-dwuetylo-benzyloami-
mna.

Wytwarza sie z 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-
=N,N-dwuetylo-benzyloaminy i chlorku 4-chloro-
-benzoilu w roztworze benzenowym analogicznie
jak w przyktadzie VIII. Temperatura topnienia
chlorowodorku: 187—193°C.

Przyktad XCVI. 2-amino-5-karbometoksy-
-N,N-dwuetylo-benzyloamina.

25 g 2-acetyloam:imo-S-ka-rbometoksy-N,N-dwu-_

etylo-benzyloaminy ogrzewa sie do wrzenia z 50
ml metanolu i 15 ml stezonego kwasu solnego

10

15

20

30

45

18

przez 30 minut. Wylewa sie na 16d, alkalizuje sie
amoniakiem, wytrzasa z chloroformem, suszy roz-
twér chloroformowy nad siarczanem sodowym, za-
teza w pr6ézni i z pozostalo$ci przez rozpuszczenie
w metanolu i dodanie roztworu kwasu fumarowe-
go w eterze otrzymuje sie wodorofumaran 2-ami-
no-5-karbometoksy-N,N-dwuetylo-benzyloaminy, o
temperaturze topnienia: 177—179°C.

Przyktad XCVII. 2-amino-5-bromo-3-dwu-
-metyloammo-me'tylo-N,N-dwumetylo-bemzyloaxm
na.

Wytwarza sie z 2-acetyloammo-5-fbromo-3-dwu-
metylo-aminometylo-N,N-dwumetylo-benzyloaminy
i kwasu solnego analogicznie jak w przykladzie
XCVI. Temperatura topnienia dwuchlorowodorku:
284—287°C /rozklad/.

Przyklad XCVIIIL
dyno-metylo/-anilina.

Wytwarza sie z 4-bromo-2 6-bls-/p1perydyno-me-
tylo/-acetanilidu i kwasu solnego analogicznie jak
w przykladzie XCVI. Temperatura topnienia dwu-
chlorowodorku: 283—286°C /rozklad/.

Przyktad XCIX. 4-bromo-2 6-bJ.s-/moriohno-
-metylo/-anilina.

Wytwarza sie¢ z 4-bromo-2,6-bis-/morfolino-me-
tylo/-acetanilidu i kwasu solnego analogicznie jak
w przykladzie XCVI. Temperatura topnienia dwu-
chlorowodorku: 283—286°C /rozklad,.

Przyktad C. N-etylo-2-amino-5-karboetoksy-
-benzyloamina.

3,8 g N-etylo-2-amino-N-benzylo-5-karboetoksy-
-benzyloaminy uwodornia sie w 50 ml metanolu i
1 ml stezonego kwasu solnego w temperaturze
pokojowej pod cisnieniem wodoru 5 atn w obec-
nosci palladu na weglu. Katalizator odsgcza sig i
zateza przesgcz w pr6é6zni do sucha. Pozostalo§é
przekrystalizowuje sie z etanolu dodajac eteru. O-
trzymuje sie chlorowodorek N-etylo-2-amino-5-
-karboetoksy-benzyloaminy, o temperaturze top-
nienia: 173—176°C /rozklad/.

Przyktad CI 3-bromo-2-butyryloamino-5-
-karboetoksy-N,N-dwuetylo-benzyloamina.

3 g 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-N,N-dwuety-
lo-benzyloaminy rozpuszcza sie w 30 ml benzenu
i ogrzewa z 3 ml chlorku kwasu maslowego przez
30 minut do temperatury 50°C. Zateza sie w préz-
ni do sucha i pozostalo$é oczyszcza za ‘pomocy
chromatografii kolumnowej na Zzelu krzemiomko-
wym /eluent: benzen :octan etylu=6:1/, otrzymu-
je sie¢ 3-bromo-2-butyrylo-amino-5-karboetoksy-
-N,N-dwuetylo-benzyloamine, ktéra etanolowym
roztworem kwasu solnego przeprowadza sie w
chlorowodorek, o temperaturze topnienia: 134°C.

Przyklad CIL N-etylo-2-amino-N-benzylo-5-
-karboetoksy-benzyloamina.

Wytwarza sig z 2-acetyloamino-N-etylo-N-benzy-
lo-5-karboetoksy-benzyloaminy z ukladem  eta-
nol/kwas solny analogicznie jak w przykladzie
XCVI. Temperatura -topnienia chlorowodorku: po-
wyzej 81°C Jrozklad/.

Przyktad CIIIL
-benzylo/-pirolidyma.

Wytwarza sie z N-/2-acetyloammo-5-tkarboetoksy-

-benzylo/-pirolidyny i ukladu eta;nol/kwans solny

4-bronm-2;6-bis-/xpipery-

- /2-axmno~5-karboetoksy-
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analogicznie jak w przykladzie XCVI. Temperatu-
ra topnienia dwuchlorowodorku: 146—149°C.

Przyklad CIV. 2-amino-5-karboetoksy-N-
-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-benzyloamina.

Wytwarza sie z 2-acetyloamino-5-karboetoksy-
-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-benzyloaminy i
ukladu etanol/kwas solny analogicznie jak w przy-
kladzie XCVI. Temperatura topnienia chlorowodor-
ku: 237°C /rozklad/. :

Przyktlad CV. 2-acetyloamino-3-bromo-5-
-karboetoksy-N-cykloheksylo-N-metylo-benzylo-
amina.

Wytwarza sie z 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-
-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloaminy i chlorku
acetylu analogicznie jak w przykladzie CI. Tem-
peratura topnienia chlorowodorku: 220—223°C.

Przyktad CVI N-/2-amino-5-karboetoksy-
-benzylo/-morfolina.

Wytwarza sie z N-/2-acetyloamino-5-karboetoksy-
-benzylo/-morfoliny i uktadu etanol/kwas solny a-
nalogicznie jak w przykladzie XCVI. Temperatu-
ra topnienia chlorowodorku: 205°C /rozkiad/.

Przyklad CVII N-/2-amino-5-karboetoksy-
-benzylo/-heksametylenoamina.

Wytwarza sie z N-/2-acetyloamino-5-karboetoksy-
-benzylo/-heksametylenoaminy i ukladu etanol/
/kwas solny analogicznie jak w przykladzie XCVL
Temperatura topnienia chlorowodorku: 168—169°C.

Przykiad CVIII 2-amino-5-karboetoksy-N-
-/cis-3-hydroksycykloheksylo/-benzyloamina.

Wytwarza sie z 2-acetyloamino-5-karboetoksy-N-
-fcis~3-hydroksy-cykloheksylo/-benzyloaminy i u-
kiadu etanol/kwas solny analogicznie jak w przy-
kladzie XCVI. Temperatura topnienia chlorowodor-
ku: 201—303°C,

Przyklad CIX. 2-amino-5-karbometoksy-N-
-/Arans-4-hydroksy-cykloheksylo/-benzyloamina.

Wytwarza sie z 2-acetyloamino-5-karbometoksy-
-N-/trans-4¢-hydroksycykloheksylo/-benzyloaminy i
ukladu metanol/kwas solny analogicznie jak w
przykladzie XCVI.

Przyktad CX. 2-amino-N,N-dwuetylo-5-izo-
propylo-karbonylo-benzyloamina.

Wytwarza sie z 2-acetyloamino-N,N-dwuetylo-5-
-izopropylo-karbonylo-benzyloaminy i ukiadu izo-
propanol/kwas solny analogicznie jak w przykla-
dzie XCVI. Temperatura topnienia wodorofumara-
nu: 158°C,

Przyktad CXIL 4-bromo-26-bis/pirolidyno-
-metylo/-anilina.

Wytwarza si¢ z 4-bromo-2,8-bis-/pirolidyno-me-
tylo/~acetanilidu i kwasu solnego analogicznie jak
w praykladzie XCVI. Temperatura topnienia dwu-
chlarowodarku: 274—276°C /rozklady/.

Analogicznie jak w przykladach I—CXI wytiwa-
rza sie nastepujace zwigzki:

dwuchlorowodorek 4-bromo-2,6-bis-/piroliyno-me-
tylo/-acetanilidu, o temperaturze topnienia: 319°C
[rozklad/,

dwuchlorowodorek 4-bromo-2,8-bis-/piperydyno-
-metylo/-acetanilidu, o temperaturze topnienia:
308—312°C /rozktad/,

N-/2-amino-5-metoksy-benzylo/-piperydyna, olej,
potwierdzenie budowy za pomocg widma IR, UV
i rezonansu jgdrowego,
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5-acetylo-2-acetyloamino-N,N-dwuetylo-benzylo-
amine, o temperaturze topnienia: 102—103°C,

chlorowodorek 5-acetylo-2-amino-3-bromo-N-cy-
kloheksylo-N-metylo-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 229—231°C,

2-amino-3-bromo-N,N-dwumetylo-5-/1-hydroksy-
-etylo/-benzyloamina, o temperaturze topnienia:
89—72°C,

chlorowodorek 2-acetyloamino-5-bromo-N,N-dwu-
etylo-3-metylo-benzyloaminy, o temperaturze top-
nienia: 192,5—194°C,

N-/2-acetyloamino-5-bromo-3-metylo-benzylo/-
-morfolina, o temperaturze topnienia: 105—110°C,

2-acetyloamino-5-bromo-N,3-dwumetylo-N-trans-
-4-hydroksy-cykloheksylo/-benzyloamina, o tempe-
raturze topnienia: 136,5—138°C,

chlorowodorek 2-acetyloamino-N,N,3-tré6jmetylo-
-benzyloaminy, o temperaturze topnienia: 162—
—184°C,

idwuchlorowodorek N-/2-amino-5-bromo-3-mety-
lo-benzylo/-piperydyny, o temperaturze topnienia:
176—178°C frozklad/,

dwuchlorowodorek  4-amino-5-bromo-3-III-rzed.
butylo-N,N-dwuetylo-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 201—204°C /rozklady,

chlorowodorek 2-acetyloamino-5-bromo-3-I1I-
-rzed.butylo-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloami-
ny, o temperaturze topnienia: 231—234°C,

chlorowodorek  2-amino-§-III-rzed.butylo-N-cy-
kloheksylo-N-metylo-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 214—215°C /rozktad/,

N-/2-acetyloamino-5-bromo-4-II1-rzed.butylo-ben-
zylo/-piperydyna, o temperaturze fopnienia: 132—
—134°C,

2-ace1:y10&m1m-5dbromo -N-cykloheksylo-N-mety-
lo-3-/N-metylo-cykloheksylo-aminometylo/-benzylo-
amina, o temperaturze topnienia: 194—199°C,

2-acetyloamino-5-bromo-4-III-rzed.butylo-N,N-
-dwuetylo-benzyloamina, o temperaturze topnienia:
88—91°C,

dwuchlorowodorek N-/2-acetyloamino-5-bromo-4-
-II1-rzed.butylo-benzylo/-N’-metylo-piperazyny, o
temperaturze topnienia: powyzej 2509C /rozklad/,

2-amino-3-bromo-N,N-dwumetylo-5-metoksy-ben-
zyloamina, potwierdzenie budowy za pomocg wid-
ma IR, UV i rezonansu jadrowego,

2-amino-N,N-dwiumetylo-5-metoksy-benzyloami-
na, potwierdzenie budowy za pomocg wmdma IR,

UV i rezonansu jgdrowego,

5-acetylo-2-amino-3-bromo-N,N-dwumetylo-ben-
zydoamina, o temperaturze topnienia: 92—95°C,

N-etylo-2-amino-3-bromo-N-cykloheksylo-5-/1-
-hydroksy-etylo/-benzyloamina, o temperaturze
topnienia: 117—122°C, :

chlorowodorek  N-etylo-2-amino-3-bromo-N-cy-
kloheksylo-5-fluoro-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 176—178°C,

chlorowodorek  N-etylo-23-amina-5-bromo-N-ey-
kloheksylo-3-fluoro-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 103—195°C,

chlorowodorek 2-amino-5-bromo-N-cykloheksy-
lo-3-fluoro-N-metylo-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 236—228°C frozklad/,

chlorowodorek 2-amino-5-bromo-3-fluoro-N-
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-{trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-benzyloaminy, o
temperaturze topnienia: 231—233°C /rozklad/,

chlorowodorek N-/2-amino-3-bromo-5-fluoro-
-‘benzy_lo/-morfoliny, o temperaturze topnienia:
230—232°C,

chlorowodorek 2-amino-3-bromo-N,N-dwumety-
lo-5-fluoro-benzyloaminy, o temperaturze topnie-
nia: 241—243°C,

chlorowodorek 2-amino-5-bromo-N,N-dwumety-
lo-3-fluoro-benzyloaminy, o temperaturze topnie-
nia: 263—285°C /rozklad/,

chlorowodorek 2-amino-5-bromo-N,N-dwuetylo-
-3-metylo-benzyloaminy, o temperaturze topnienia:
177—179°C /rozklad/, ’

‘2-acetyloamino-5-bromo-N-cykloheksylo-N,3-
-dwumetylo-benzyloamina, o temperaturze topnie-
nia: 102—104°C, ,

N-/2-acetyloamino-5-bromo-3-metylo-benzylo/-
-pirolidyna, o temperaturze topnienia: 123—127°C,

N-/2-acetyloamino-5-bromo-3-metylo-benzylo/-
-piperydyna, o temperaturze topnienia: 119—124°C,

chlorowodorek 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-
-N,N-dwuetylo-benzyloaminy, o temperaturze top-
nienia: 165—168°C,

chlorowodorek N-etylo-2-amino-3-bromo-5-kar-
boetoksy-N-cykloheksylo-benzyloaminy, o tempera-
turze topnienia: 227—229°C /rozklad/,

2-amino-5-karboetoksy-N-cykloheksylo-N-mety-
lo-benzyloamina, o temperaturze topnienia: 200—
—205°C,

dwuchlorowodorek N-/2-amino-5-karboksy-ben-
zylo/-heksametylenoaminy, o temperaturze topnie-
nia: powyzej 121°C /rozktad/, ‘

- chlorowodorek 2-amino-5-karboksy-N,N-dwuety-
lo-benzyloaminy, o temperaturze topnienia: 194—
—198°C, .

chlorowodorek N-/2-amino-3-bromo-5-karboeto-
ksy-benzylo/-pirolidyny, o temperaturze topnienia:
204—205°C,

chlorowodorek 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-
-N-/trans-4-hydroksy-cykloheksylo/-benzyloaminy,
o temperaturze topnienia: 137°C /rozklad/,

chlorowodorek N-/2-amino-3-bromo-5-karboeto-
ksy-benzylo/-heksaméetylenoaminy, o temperaturze
topnienia: 219—221°C,

chlorowodorek 2-amino-3-bromo-3-cyjano-N-cy-
kloheksylo-N-tetylo-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 236—240°C,

chlorowodorek 2-amino-3-bromo-5-karboetoksy-
-N-cykloheksylo-N-metylo-benzyloaminy, o tem-
peraturze topnienia: 212—215°C,

chlorowodorek 2-amino-5-bromo-N,N-dwuetylo-
-3-tréjfluoro-metylo-benzyloaminy, o temperaturze
topnienia: 108—200°C,

chlorowodorek 2-amino-3-bromo-N,N-dwuetylo-
-5-fluoro-benzyloaminy, o tempeératurze topnienia:
182—184°C,

_chlorowodotek  N-etylo-2-amino-3-karboetoksy-
-N-cykl;oheksyld-ﬁenz}*loaminy, o temperaturze top-
nienia: 193—197°C,

chlorowodorek N-etylo-2-amino-5-bromo-3-kar-
beksy-N-cykloheksylo-benzyloaminy, o tempera.tu—
rze topnienia: 130—140°C,
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Zastrzezenia patentowe

1. Spos6b wytwarzania nowych benzyloamin o
wzorze ogélnym 1, w ktérym R; oznacza atom wo-
doru, R, oznacza atom wodoru lub chloru, Ry o-
znacza atom fluoru, grupe metylowa wystepujaca
w pozycji 3; 4 lub 5 pierscienia fenylowego lub
o ile R; oznacza atom chioru lub bromu réwniez
w pozycji 2 lub 6, prosta lub rozgaleziong grupe
alkilowg o 2—4 atomach wegla, grupe tréjfluoro-
metylows, cyjanowa, acetylowa lub 1-hydroksyety-
lows, grupe karboksylowa, gdy conajmmiej jeden
z symboli R;, R;, R, lub R; nie stanowi wodoru,
grupe alkoksylowa w pozycji 3, 4 lub 5 pierscie-
nia fenylowego lub gdy R, oznacza atom chloru
lub bromu, réwniez w pozycii 2 lub 6, albo grupe
aminometylowa o wzorze 3, w ktérym Ry i R; sq
takie same lub ré6zne i oznaczajg grupe alkilowa
0 2—4 atomach wegla, cykloalkilowg lub hydroksy-
cykloalkilowg lub razem z atomem azotu oznacza-
jg pierScien pirolidynowy, piperydynowy lub mor-
folinowy, R, i R; sq takie same lub rézne i ozna-
czaja atomy wodoru, prostq lub rozgaleziong gru-
pe alkilowg o 3—b atomach wegla, ewentualnie
podstawiong grupe hydroksylowa, grupe alkenylo-
wg 0 2—4 atomach wegla, ewentualnie podstawio-
ng grupe hydroksylowa, grupe cykloalkilows, gru-
pe benzylows, grupe morfolinokarbonylometylowg
lub razem z atomem azotu oznaczajg pierscief pi-
rolidynowy, piperydynowy, heksametylenoaminowy,
morfolinowy, N-metylo-piperazynowy lub kamfi-
dynowy oraz ich fizjologicznie dopuszezalnych so-
1i addycyjnych z mieorganicznymi lub organiczny-
mi kwasami, znamienny $ym, ze odszczepia si¢ je-
dng lub dwie grupy ochronne ze zwigzku o wzo-
rze ogblnym 2, w ktérym R,, Ry i R; majg wyzej
podane znaczenie, Y; oznacza hydrolitycznie lub
hydrogenolitycznie odszczepialng grupe zabezpie-
czajgcq grupe aminowa lub ma znaczenie wyzej -
podane dla R, i Y, oznacza hydrolitycznie lub hy-
drogenolitycznie odszczepialng grupe ochronng
grupy aminowej lub ma znaczenie podane wyzej
dla R,, przy czym jednak conajmniej jeden z sym-
boli ¥, lub Y, musi stanowié grupe ochronng i
otrzymany zwigzek o wzorze ~ogblnym 1 ewentual-
nie przeprowadza w jego fizjologicznie dopuszezal-
ng s6l z mieorganicznym lub organicznym kwa-
sem.

2. Sposéb wedlug zastrz. 1, zmamienny fym, ze
reakcje prowadzi sie w rozpuszczalniku.

3. Spos6b wedtug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jedng lub dwie grupy ochronne odszczepia sig hy-
drolityeznie w temperaturze 20—150°C, w przy-
padku gdy Y, i/lub Y; oznaczaja grupe acylows,
tréjmetylosililowg lub tetrahydropiranylowa-/2/.

4. Spos6b wedlug zastrz. 1, znamienny tym, zZe
jedng lub dwie grupy ochronne odszczepia sie¢ hy-
drogenolitycznie w temperaturze pokojowej, w
przypadku gdy Y; i/lub Y, oznaczajg grupe ben-
zyloksykarbonylowsg lub benzylowa.

5. Sposéb wytwarzania mowych benzyloamin o
wzorze ogblnym 1, w ktérym R; oznacza alifatycz-
na lub ewentualnie podstawiona aromatyczng gru-
pe acylowa, R, oznacza atom wodoru lub chloru,
R; oznacza atom fluoru, grupe metylowa wyste-
pujaca w pozycji 3, 4 lub 5 piericienia fenylowe-
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ne znaczenie, acyluje sie i/lub otrzymany zwig-
zek 0 wzorze ogbélnym 1 ewentualnie przeprowadza
w jego fizjologicznie dopuszczalng s6l z nieorga-
nicznym lub organicznym kwasem.

26

hydrolitycznie w temperaturze 20—150°C, w przy-

padku gdy Y, i/lub Y, oznacza grupg acylows,

tré6jmetylosililowq lub tetrahydropiranylowa-/2/.
16. Spos6b wedlug zastrz. 13, znamienny tym, ze

14. Spos6b wedlug zastrz. 13, znamienny tym, ze s jedng lub dwie grupy ochronne odszczepia sie hy-
reakcje prowadzi sie¢ w rozpuszczalniku. drogenolitycznie w temperaturze pokojowej w
15. Spos6b wedlug zastrz. 13, znamienny tym, ze przypadku gdy Y; i/lub Y, oznaczajg grupe ben-
jedng iflub dwie grupy ochronne odszozepia sie zyloksykarbonylowg lub benzylows.
S R,
CH2—N
R R
3 H
N\,
R N
1
WZOR 1
~ Y2
CH;N
\R
R s
3 H
v
Ry, N
\Y
1
WZOR 2
pd R
—CH-~-N
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