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Sposob wytwarzania nowych pochodnych
1-fenoksy-3-aminopropanolu-2

1
Przedmiotem wymnalazku jest sposéb wytwarzania
nowych pochodnych 1-fenoksy-3-aminopropanolu-2
0 'wzorze ogd]nym 1, w ktébrym X oznacza veszie
o wzorze 2 lub 3, a pierscien fenylowy moze byé
podstawiony jedno-, dwu-, lub trzykrotnie, w szcze-
goinoéci przez alkil, alkenyl, alkinyl, cykloadkil,
cykloalkenyl, grupe alkoksy, alkenyloksy, alkiny-
loksy, fenyl, chiorowiec lub reszte -NR,R,, przy
czy w reszcie tej R, oznacza alkil lub acyl, a R,
wodér lub alkil, lub ich soli addycyjnych z kwa-
sami. Podstawniki pier§cienia fenylowego moga
byé jednakowe .lub rézne.
Zwigzki o wezorze 1, otrzymane sposobem wediug
wynalazku, w ktérych X oznacza reszte o wzorze 3
s3 preferowane.

Reszty pirydylowe w 2zwiazkach otrzymanych -

sposobem wedlug wynalazku mogg byé resztami

2-, 3- lub 4-pirydylowymi. Przez zwigzki o wzorze 1,

wytworzone sposobem wediug wynalazku, rozumie

sie takze mozliwe stereoizomery i zwigzki opitycz-

nie czynne lub ich mieszaniny, w szczegdinoéci
~ racematt. :

Pierscien fenylowy we wzorze 1 moze byé pod-
stawiony zwlaszcza przez alkil o 1—4 atomach
wegla, np. metyl, etyl, propyl, III-rzed. butyl,
alkenyl do 6 atombéw wegla, przede wszystkim
przez winyl, allil, metallil, krotyl, alkinyl do
6 atoméw wegla, mnp. propargil, cykloalkil o pier-
Scieniu zawierajacym 5—8 atoméw wegla, przede
wseystkim - cyklopentyl lub cykloheksyl, cyklo-
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alkenyl o pierScieniu zawierajgcym 5—8 atomoéw
wegla, przede wszystkim cyklopentenyl, lub przez
grupe alkoksy, alkenyloksy lub alkinylokSy zamwiera-
jace do 5 atoméw wegla kaida, przede wszystlkim
przez grupg metoksy, etoksy, propoksy, butoksy,
alliloksy, metaililoksy, propacgiloksy iub przez
chlorowiec, przede wszystkim brom lub chior.

Reszty alkilowe wystepujace w reszcie -NR,R,
i oznaczone prezez R, lub R, posiadaja proede
wseystkim 1—2 atoméw wegla. Pod resztg acylows
oznaczong syimbolem R; rozumie sie wywodzgcy
si¢ z aromatycznego lub alifatycznego kwasu kar-
boksylowego arylo- lub alkilo podstawiong meszte
karbonylowa do 11 atoméw wegla, np. formyi,
acetyl, propionyl, butyryl, benzeil, naftoil, fenylo-
acetyl, przede wszystkim jednak acetyl lub ben-
zoil. -

Do wytwarzania soli ze zwiazkami o mwzorze
ogbélnym 1 stosuje sie kwasy nieorganiczrve i.orga-
niczne. Nadajacymi sie do tego celu kwasami s3
przykladowo chlorowod6r, bromowoddr, kwas fos-
forowy, siarkowy, saczawiowy, miekowy, winy-
lowy, octowy, salicylowy, benzoesowy, cytrymowy
lub adypinowy. Preferowane s3 addycyjne sole
kwaséw dopuszczalne pod wzgledem farmaceutycz-
nym. '

Sposéb wytwarzania zwiazkéw o Wzorze ogéinym
1 wedtug wynalazku polega ma iym, Ze owigzek
o wzorze 6, w kibrym Z oznacza grupg o wzorze
4 lub o wzorze 5, a X ma WyZej podane znacze-
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nie, poddaje sig¢ reakcji z fenolem o wzorze og6l-
nym 7 (schemat 1).

W. sposobie polegajacym mna reakcji zwigzku
o wzorze 6 ze ezwigzkiem o wzorze 7 mozna
réwniez zamiast jednorodnego zwigzku o wzorze
ogblnym 6 uzyé mieszaniny np. zwiazkoéw o wzo-
rach 6a i 6b z jednakowsa ka\zdou'azowo reszty piry-
dylowg. )

Reakcje sposobem wedlug wynalazku prowadzi
si¢ albo w alkalicznym roztworze wodnym, np.
w rozcienczonym lugu sodowym, albo w obojetnym
organicznym rozpuszczalniku, jak benzen, toluen,
dioksan, przede wszystkim jednak w absolutnym
\aeme-w dbecnoéei potagu (weglanu potasowego
lﬁlf\ "ﬁihy" (weglanu . sodowego), w temperaturze
jiedzy 20°C i temperaturg wrzenia organicznego
szczalnika, i otrzymane zwiagzki o wzorze 1
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qn«tuaﬂme przeprowadza sie w sole addycyjne °

*k'Wauamn

" Kwasowe sole addycyjne zwigzkéw o wzorze
vgblnym 1 wytwarza sie ze skiadnik6w w znany
jako taki sposéb. Przy tym ma ogét korzystne jest
stosowanie $nodkéw rozciericzajacych, przy czym
‘przy nadmiarze kwasu otrzymuje si¢ na ogét pod-
wojne sole zwigzkéw o wzorze ogblnym 1. Po-
jedyncze sole addycyjne kwasu otrzymuje sie albo
przez celowe dodawanie tylko 1 mola kwasu, albo
przez czeSciowa hydrolize podw()]rnych soli addy-
cyjnych kwasu.

Z racematéw mozma uzyskiwaé w znany sposbdb
optycznie czynne zwigzki przez rozdzielenie race-
matu za pomocy “optycznie czynnych kwaséw. Od-
powiednimi optycznie aﬂnty*wny:rm kiwasami sg mna

przyklad:

+' kwas migdatowy,

— kiwas winowy,

~+, kwas dwubenzoilowinowy,

-— kwas dwu-p-toluilowinowy,
kwas kamforowy.

Przy dziataniu na racemat optycznie czynnym
kwasem powstaja sole, kibre réznig sie od siebie
tak optycznymi, jak i fizycznymi wiasciwios$ciami,
na przykiad mozpuszczalnoscig i temperaturg top-
nienia, ktére dzieki temu mogg byé¢ oddzielone,
na przykiad za pomocg frakcjonowanej krystali-
zacji. Z tych tak wydzielonych soli
uwalniane optycznie czynne zwigzki o0 o0gdélnym
wzorze 1 za pomocy zasad, ma przykiad wodoro-
tlenku potasu lub wodorotlenku sodu.

Zwigzki otrzymane sposobem wediug wynailazku
o ogblnym wzorze 1 i ich farmaceutycznie dopusz-
czalne sole addycyjne z kwasami posiadaja cenne
wilasciwosci farmaceutyczne. Zwigzki o ogélnym
wzorze 1 posiadaja zdolno$é oddzialywania mna
centralny system nerwowy oraz wilasciwosci ano-
rektyczne. Poza tym sg one, jak juz wspomniano,
Wartoéciowe jako produkty poSrednie do wytwarza-
nia zwigzk6éw, ktére mnadajg sie do leczenia lub
do celé6w profilaktyki choréb serca, zwlaszcza
Angina Pectoris oraz rbéznych postaci zakidcen
rytmu serca.

mogg by¢-
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Zwigzki otrzymane sposobem wedlug wynalazicu
mozna wiec stosowaé¢ jako preparaty farmaceu-
tyczne same jako takie, w mieszaminach z pozba-
wionymi wad farmaceutycznych Srodkami rozcien-
czajgcymi lub nosnikami. Preparaty farmaceutyczne
moga wystgpowa¢ pod postacia, np. tabletek, kap-
sutek, wodnych lub oleistych roztwor6w lub za-
wiesin, emulsji, nad#jgcych sie do injekicji roz-
tworéw wodnych lub woleistych lub zawiesin, prosz-
kéw dajacych sie rozpylaé¢ lub mieszanek aerozolo-
wych. Preparaty farmaceutyczne moga ponadto
obok zwigzZkéw o ogélnym wzorze 1 zawieraé
jeszcze jedng lub wigcej substancji farmaceutycznie
skutecznych, mp. Srodki. uspokajajace, jak mp.
luminal, mepirobamat, chloropromazyna, rodki roz-
szerzajace na&cz&nia krwionosne, jak np. tréjazo-
tan gliceryny, carbochrom, $rodki moczopedne, jak
np. chlorotiazid, Srodki tonizujgce serce jak mnp.
preparaty digitalis. (naparstnicy), srodki obnizajgce
ciSnienie jak np. alkaloidy rauwolfia, Srodki roz-
szerzajgce oskrzela oraz Srodki sympatomimetyiczne,
jak np. isoprenalina, efedryna.

Substancje otrzymane sposobem wedlug wyna-

lazku badane byly na ich blokujace dziatanie
w stosunku do beta -receptor6w w sposéb na-
stepujacy: :

Sposéb badania. Do§wiadczenia przeprowaidzono
na psach mieszanicach obu pici. Do substancji
wstrzykmieto im mieszanine chloralozy i wuretanu.
Dodatkowo wstrzyknigto im pod skére siamczan
mortiny. Zwierzetom wprowadzono rurki do ptuc
i przeprowadzono sztuczne oddychanie za pomoca
aparatu do sztucznego oddychania BIRD Mark 7.
Przy fluoroskopowej kontroli do lewej komory
serca wprowadzono cewnik. Cisnienie w lewej ko-
morze serca mierzono za pomocay cisnieniomierza
Stathema o odpowiednio wysokiej czestotliwosci
wilasnej. Pienwszy iloraz rézniczkowy kirzywej
lewokomorowego cisSnienia (= Dp/dt podany w mm
kg/sek wyprowadzony zostat elektronicznie z im-
pulsu ci$nienia. Wszystkie pomiary bylty w spos6b
ciggly rejestrowane przez wurzadzenie piszace
BRUSH Mark 260.

7 .

Postepowanie eksperymentalne. Wstrzyknieto trzy
dawki izoproterenolu (0,41—0,2 —0/56 y/kg kolejno
possobie dozylnie. Nastepnie dozylnie zaczeto po-

. dawaé¢ dawki zwigzkow testowych, przy czym po

kazdej dawce po okoto 10 minutach wstrzykiwano
izoproterenol. Dziatanie beta-blokujace zostalo za-
obserwowane jako maksymailne witedy, gdy prawie

_catkowicie zapobiezono stymulujacemu dzialaniu

srédzylnemu 0,5 y/kg izoproterenoclu ma Dp/dt max.
Podawano rézne dawki i ta dawka uzyta zostaia
dla poré6wnywania skutecznosci dziatania réznych
zwigzkéw w odniesieniu do ich wiasnego oddzialy-
wania na Dp/dt max.

Ponizsza tablica podaje wymniki badan farmakolo-
gicznych.

Zwiazki testowe byty badane w postaci chloro-
wodorkow. Wytwarzanie zwigzkéw sposobem we-
diuz wynalazku wyjaéniono blizej w nastepujgcym
przykladzie. Zwigzki otrzymane sposq_bem wedlug
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Mablica cd. tablicy
: Zrdiany Zimiany
Kumu- | wywio- Kumu- | wywo-
. lowana tane s ' ‘| lowamna tane
Zwiazek dawka | proez Zwiazek dawka | przez
mg/kg |zwigzek mg/kg | zwigzek
in Dp/dt in Dp/dit
vitro max vitno max
( L w % 10 w %
1 2 3 1 2 3
1-[beta-pirydylo]-3- 1-[beta-pirydylo]-3-
-[3-(o-allilo oksyfenoksy)- 15 | [34o-etoksyfenoksy)-
-2-hydroksypropyloamino]- -2-hydroksypropyloamino]-
-propanol-1 0,4 10 -propanol-1 . 0,19 —8
1-[beta-pirydylo]-3- (lewoskretny)
-[3-(o-etoksyfenoksy)- 20 1-[beta-pirydylo]-3-
-2-hydroksypropyloamino]- 04 +0 - -[3-(o-cyklopentylofenoksy)-
-propanol-1 0,4 +0 -2-hydroksypropyloamino]-
-propanol-1 0,6 \ —19
3[3[2:?_ IE;;’,?;LZ{;S”_ . 25 Propanolol (zwigzek poroéw-
-2-hydroksypropyloamino]- nawezy ' ! 08 —41
-propanol-1 0,5 -1 '
1-[beta-pirydylo] _3_' " wynadazlku: 53 czgsto ol'ejami nie dajgcymi s«'ie
-[3«(p-metoksytenolsy)- destylowaé, tak, ze w l.%cu'xych przypadkach nie
-2-hydroksypropyloamino]- Mwo temperabbulry. ‘topnienia. Jednak we 'w‘sz?slt-
~propanol-1 0,9 +79 kich myrpgdkach jest lpode.ma bu-c.ivowa, patrxm'er-
dzona amaliza molekulamng i/lub widmem w pod-
. i i i e b
1-beta-pirydylo]-3- " ;:;dm;‘ wzglednie magne.tycme.,o rezonansu
-[3-(o-fenylofenoksy)-
~2-hydroksypropyloamino]- , Przyktad 1. 1,4 g o-etoksyfenolu rozpuszcza
-propanol-1 . 0.9 —22 sie w 45 ml bezwodnego benzenu i otrzymany zoz-
twér poddaje sie reakcji z 1,4 g weglanu potasu.
1-[beta-pirydylo]-3- % Potem dodaje sie 2 g 1-nikotynoiloamino-2,3-epo-
-[3-(p-¢tent,-buty|lofenoiksy)- ksypropanu 0o wzorze 8 i mnastepnie przez 1 go-
-2-hydyoksypropyloamino]- dzine utrzymuje sie tw temperaturze polcdjowej,
-propanol-1 0,85 —22 a z kolei przez 4 godziny ogrzewa sie mieszanine
reakcyjng pod chiodnicag zwrotng. Nastepnie noz-
1-[beta-pirydylo]-8- 8 t{wor chiodzi sie do temperatury 20—85°C i filtruje.
=[3-(o-chlorofenoksy)- Poézniej filtrat odparowuje sie pod prézmig do
-2-hydroksypropyloamino]- sucha, a pozostato$¢ przekrystalizowuje sie ilka-
-propanol-1 0,9 +220 krotnie z etanolu. Otrzymane 1,4 g (47% wydajnosci
5 teoretycznej) 1-nikotymoilowinyloamino-3-(o-etoksy-
1-[beta-pirydylo]-8- fenoksy)-propan-2-olu o wzorze 9, o temperaturze
-[3-(m-metoksyfenoksy)- topnienia 92°C.
-2-hydiroksypropyloamino]- . e
-propanol-1 0,9 +50 Analiza: (CygHss N2Oy)
55 Obliczono: C 66,7%/0 H 6,4% N 8,2% ’
1-[beta-pirydylo]-3- Znaleziono: C 66,3% H 6,6% N 7,8%
-[3-(p-alllilofenoksy)- .o : ,
-2-hydroksypropyloamino]- Analogicznie, jak w podanym przykladzie, wy-
-propanol-il 0,9 —20  tworzono zwigzki podane w ponizszej tablicy.
. 60 - W tablicy symbol 2-Py oznacza reszte 2-pirydylows
1-[beta-pirydylo]-3- * o wzorze 10 i odpowiednio 3-Py oznacza mreszte
-[3-(p-butoksyfenoksy)- N 3-pirydylowa, 4-Py- reszte 4-pirydylows.
:i;};;:iﬁf propyloamino]- 09 +o2 W ponizszej tablicy zestawiono zwigzki o wzorze
ogblnym 11, przy czym (R,), i X posiadaja znacze-
65 nie podane w tablicy.
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Tablica
Ron X
1 2 3
3-CH, -CH=CH-CO_3- olej, nie dajacy sig destylowac
CH=CH-CO-3-Py obliczonio: C 69,2 H 64 N 0,0
znaileziono C 69,0 H 62 N 9,1
3-CHy -CH,-CH,-CHOH-3-Py dwuszczawian,
: t.t. 156°C (rozkiad)
2-cyklopentyl -CH=CH-CO-3-Py tt. 110°C
2-cyklopentyl -CH,-CH,-CHOH-3-Py dwuszczawian,
t4. 166°C (rozkiad)
2-CoH, -CH=CH-CO-3-Py t4. 105°C
2-CHy -CH,-CH,-CHOH-3-Py dwuszczawian,
t4. 151°C (roziktad)
4-CH,CO-NH -CH=CH-CO-3-Py ti. 107°C (rozkiad)
‘ ‘ bll-e;i, nie dajacy sie destylowaé
4-CH,CO-NH -CH,-OH,-CHOH-3-Py obliczono: C 63,5 H 7,0 N 17,8
znaleziono: C 63,3 H 72 N 17,5
2,6—Cl, -CH=CH-CO-3-Py t.t. 127°C
26—Cl. -CH,-CH,-CHOH-3-Py dwuszezawian,
t4. 160°C (rozkiad)
2-OC,H, -CH=CH-CO-3-Py t.. 92°C
4-OCH, -CH=CH-CO-3-Py t. 108°C
4-OCH, -CH,-CH,-CHOH-3-Py dwuszczawian,
, t.t. 139°C
2-0CH, -CH=CH-CO-3-P t4. 94°C
4+CH,-CH=CH, =y b
2-OC,H, -CH=CH-CO-2-Py t.4. 88°0
‘ c H N
2-OCH, -CH,-CH,-CHOH-2-Py olej,
obliczono: 65,9 7,5 8,1
znaleziono: 65,8 74 8,3
C H N
24(CHy),C -CH=CH-CO-4-Py: olej,
obliczono: 71,2 1,3 7,9
znaleziono: 71,1 75 YN
2-(CHpsC -CH,-CH,-CHOH-4-Py dwuszczawian,
e tat. 142°C
. c H N
2-0-CH,C =CH -CH=CH-CO-2-Py oley,
y obliczono: 682 57 80

znaleziono: 68,3 5,9 7

C H "N
‘ olej
-O-CH,-C=0H -CH,-CH,-CHOH-2-. ol
2-0-CH,-C e .H-\Z Py obliczono: 67,4 6,7 7,9
znaleziono: 67,6 6,5 7,8
2-cykiloheksyl -CH=/CH-CO-4-Py. t.t. 103°C
) diwuszczawian
. ! ) - -CH,-CHOH-4-P, ’
2-cykloheksyl CH,-CH,: y 4. 161°C
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c.d. tablicy
1 2 . 3
. C H N
— , 'Q].ej,, R
3-N(CHy, ~CH=CH-CO-4-Py obliczono: 66,8 67 12,3
znalezidno: 66,6 6,9 12,4
C H N
: olej,
3-N-CHy, -CH,-CH,-CHOH-4-Py obliczono: 66,1 78 122
znaleziono: 59,8 78 124
2-Cl -CH=CH-CO-3-Py tt. 126°C'
2-Cl -CH,-CH,-CHOH-3-Py tt. 126°C
2-Cl -CH,-CH,-CHOH-3-Py t.t. 96°C
wzor 12 -CH=CH-CO-2-Py td. 127°C
wz6r 12 -CH,-CH,-CHOH-2-Py f’twfé?éwa”
a B N
olej:
3,4,5-(0CHy, -CH=CH-CO-3-Py obliczono: 61,8 .62 - 72
* znaleziono: 61,9 6,4 5
3,4,5-(0OC CH,-CH,-CHQH-3-P dwuszezawian,
#5-(0CHy)s Bs sl Y t4. 158°C
C H N
2,4-Br, -CH=CH-CO-2-Py. oleg:
e ¥ obliczono: 44,7 35 351
znaleziono: 45,0 3,7 34,8
[
dwiuszczawian,
2,4-Br -CH,-CH,-CHOH-2-Py £, 1439C
2,4,5«(CHy)s <CH=CH-CO-4-Py. 4. 188°C
dwuszczawian, .
2,4,5-(CHg)g -CH,-OH,-CHOH-4-Py Lt 157°C
4-Cl2-CH,-CO-NH -CH=CH-CO-4-Py tt. 97°C
dwuszczawiar,
4-C1,2-CH4-CO-NH -CH,~CH,-CHOH-4-Py th 149°C |
Q H N
_ olej:
2,3-(OCHy), -CH=CH-CO-3-Py obliczono: 637 61 78
' znaleziono: 63,8 6,0 7,5
dwuszczawian,
2,3-(OCHy), -CH,-CH,-CHOH-3-Py t.t. 127°C
C H N
olej:
2,6-(OCHy), -CH=CH-CO-3-Py obliczono: 63,7 61 18
znaleziono: 63,5 5,9 7,8
dwuszczawian,
2,6-(OCHy), ~CH,-CHy-CHOH-3-Py t.t. 172°C
(o] H N
2-CH=CH -CH=CH-CO-2-Py, oley:
‘ 2 ' obliczono: 704 6,2 8,6
znaleziono: 70,6 6,2 8,6
uszczawian,
2-CH=CH, -CH,-CH,-CHOH-2-Py f‘:‘"ﬁzacfé' .




1

94 712

' 12
c.d. tablicy
1 ‘ 2 3
2-CH,-CH=CH-CH, -CH=CH-CO-4-Py t4. 112°C
2-CH,-CH=CH-CH, -CH,-CH,-CHOH-4-Py dwuszczawian,
t.t. 162°C
4-CeH, -CH=CH-CO-4-Py' ti. 112°C
4-C¢H -CH,-CH,-CHOH-4-P dwuszczarwian,
o S Y t.4. 158°C
c H N
3-OCH, ~CH=CH-CO-3-Py olej:
i obliczono: 65,9 6,1 8,5
znaleziono: 65,9 6,0 8,5
3-OCH, -CH,-CH,-CHOH-3-Py dwuszczawian,
t4. 139°C
4-OCH, t -CH=CH-CO-3-Py t4. 100°C
4-OCH, -CH,-CH,-CHOH-3-Py t.t. 87°C
2-CH,-CH=CHj, -CH=CH-CO-3-Py t4. 81°C.
9-CH,~CH=CH, -CH,-CH,-CHOH-3-Py f‘,‘:"“l;?z?ém“’
4-Br, 2-Cl ~CH=CH-CO-2-Py t4. 119°C
o : dwuszezawian
4-Brn, 2-Cl -CH;-CH,-CHOH-2-Py ° ’
Ny t4. 161°C
90,
4-Cl, 6-CH,, CH=CH-CO-2-Py, t4. 123°C
2-i-CqH,
4-91, 5-CHs, -CH,-CH,-CHOH-2-Py @wuszc(;uawmn,
2-i-CqH, tit. 179°C
4-C;H, -CH=CH-CO-3-Py t4. 82°C
4-CH, -CH,-CH,-CHOH-3-Py fmi;?é‘wm
c H N
, , -CH=CH-CO-A- olej: :
wzbr 18 CH=CH-CO-4-Py obliczono: 725 66 1
’ Znaleziono: 72,3 6,8 74
| c H N
olej:
wabr 13 -CH,-CH,-CHOH-4-Py obliczono: 727 16 16
znaleziono: 72,5 (N 7,6
) C H N
A ‘ olej:
2-Br -CH=CH-CO-4-Fy obliczono: 54,1 45 74
znaleziono: 54,3 45 73
dwuszczawian,
2-Br -CH,-CH,-CHOH-4-Py bt 019G
C H N
' _ wlej:
2-0-CH(CH,)-CH=CH, -CH=CH-C0-2-Py, cbliczono: 685 65 76
znaleziono: 68,4 6,7 7,3
c H N
i lOllej:
2-0O-CH(CH,)-CH=CH, -CH,-CH,-CHOH-2-Py aliczone: 617 15 U5
znaleziono: 67,8 11 15
wzér 14 ’ | -cz=cH-co-2-Py | 147°C
wzér 15 | -crH=CcH-cO-2-Py 113°C
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Zastrzezenie patentowe

Spos6b wytwarzania mnowych pochodnych 1-fe-
noksy-3-amino-propanolu-2- o wzorze ogbélnym 1,
w ktérym X .oznacza reszte o wmorze 2 lub
o wzorze 3, a pierS§cien fenylowy I moze by¢ pod-
stawiony jedno-, dwu- lub trzykrotnie przez alkil,
zwlaszcza o 1—4 atomoéw wegla, alkenyl, zwlaszcza
do 6 atoméw wegla, alkinyl, zwtaszcza do 6 atomow
wegla, cykloalkil, zwlaszcza zawierajacy 5—8 ato-
moéw wegla w pierScieniu, cykloalkenyl, zwlaszcza
zawierajgcy 5—8 atoméw wegla w pierscieniu lub
przez grupe alkoksy, alkenyloksy lub alkinyloksy,
zwtaszeza zawierajagce do 5 atoméw wegla kazda,
lub przez fenyl, chlorowiec zwiaszcza chlor lub
brom, lub przez rezz'e —NRlRa,' przy czym w Tesz-
cie tej R, oznacza alkil, zwlaszcza o 1—4 atomow

@—O—CHz—CI:H ~CH,~NH-X
OH
WZOR 1
~CH=CH-C —f |
5 N
WZOR 2
—cH-CH,- cH — )
g CHy "
OH
WZOR 3

94 712

10

15

14
wegla lub acyl, zwlaszcza do 11 atomoéw wegla
a R, oznacza wodér lub alkil, zwlaszcza do 4 ato-
moéw wegla-i ich soli addycyjnych z kwasami,
zZnamienny tym, ze fenol o wzorze ogdlnym 7 pod-
daje sie reakcji ze zwigzkiem o wzorze ogdlnym 6,
w ktorym X ma wyzej podane znaczenie, a Z ozna-
Cza grupe o wzorze 4 lub o wzorze 5, w ktéorym
Hal oznacza chlorowiec, w wodnym, alkalicznym
Srodowisku lub w obojetnym, organicznym roz-
puszczalniku, korzystnie absolutnym acetonie
w obecnosci $rodka wigzgcego kwas, korzystnie
potazu lub sody, w temperaturze miedzy 20°C
a temperaturg wrzenia organicznego rozpuszczal-
nika i otrzymane zwigzki o wzorze 1 .ewentualnie

przeprowadza sie za pomoca kwasu w sole addy-
cyjne.
- CH, — CH, ‘—(IZH—CH2—H:—1[
N

0 OH

WZOR 4 WZOR 5
Z- CH2— NH -X
WZOR - 6

CH = CH=NH=CH,- CH,- CH —@
| N

N/
0

OH

WZOR b6a



I V0H + Z-CHy—NH—X ==

Wzér 7 Wzer 6

@O—CHZ—?H— CHy—NH—X

OH

ol Oy (H-NH-Cr =4 ICHJ{J

N
Wzor 4

Schemat .

2

@—O—CHZ—CH—CH _NH-X
|

(R,)n

OH

WZOR

I

N1-C0— CH=CH- NH-CHy~GH— CHy
O {7

2
OH OH
Wzar 6b

0

Wzor 8

0~ CHy CH= CHy~NH-CH=CH-CO0

0
OH X

0CyHs

Wzor g

0
I

WZOR 14

L

HyyCe= C v N =

WZOR 15

LZG Z-d Nr 2 — 1075/77 110 egz. form. A-4

Cena 10 21
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