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Stwierdzono, ze2 - metylo - 2 - alkoksy-
- 8 - chloroczterohydrofurany, ktére moz-
na otrzymywaé¢ latwo przez dzialanie
pierwszorzedowymi alkoholami alifatycz-

nymi na acetochlorobutyrolakton w obec- -

ncsei kwasu siarkowego, daja sie konden-
sowaé z 2 - metylo - 4 - amino - 5 - tiofor-
myloaminometylopirymidyng na aneuryne.
Przeprowadzanie 2 - metylo - 4 - amino -
- 5 - tioformyloaminometylopirymidyny w
aneuryne jest wprawdzie samo przez sie
znane (Journal of the Chemical Society,
London, 1937, str. 367). Do tego celu sto-
suje sie 1 - acetoksy - 8 - chloropentanon -
(4). Osiagnieta wydajno$é nie jest we
wspomnianym Zrédle podana, przy prze-

prowadzaniu za$§ sposobu wedlug opubliko-

skutek rozerwania

wanych danych osiagnieto bardzo malg -
wydajno$§é. Wedlug sposobu niniejszego
osigga sie znacznie lepsze wyniki.

Nie mozna bylo przewidzieé¢, aby atom
chloru w 2 - metylo - 2 - alkoksy - 8 - chlo-
roczterohydrofuranach by} tak latwo zdol-
ny do reakeji, iz dzialanie na 2 - metylo -
- 4 - amino - 5 --tioformyloaminometylo-.
pirymidyne przebiega w warunkach bar-
dzo lagodnych. Rzecza jeszcze - bardziej
zdumiewajgcag jest fakt, iz w tych sa-
mych warunkach tworzy sie pierScién
tiazolowy, co jest mozliwe tylko na
pierScienia furano-
wego. '

Przebieg reakcji mozna przedstawic za
pomocg nastepujacego schematu:
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Oczywi$cie, iz réwniez i inne N - je-
dnopodstawione pochodne tioamidéw mo-
- zna przeprowadzi¢ w zwigzki 4 - metylo -
- 5 - oksyetylotiazolowe.

Do przeprowadzania reakeji korzystnie
jest stosowaé rozpuszczalnik. Najodpowie.
dniejszymi sa: woda w obecnoéci réwno-
waznika kwasu mineralnego, stezony kwas
octowy i stezony kwas
Mozna réwniez stosowaé &rodki kondensa-
cyjne.

Przyklad I. 18,2 czeSci wagowych
2 - metylo - 4 - amino - 5 - tioformyloami-
nometylopirymidyny rozpuszcza sie w
mieszaninie, skladajacej sie z 16,5 czeSci
wagowych 2 - metylo - 2 - etoksy - 3 - chlo-
roczterohydrofuranu i 35 czedci wagowych
95%/p-owego kwasu mréwkowego, i ogrze-
wa w ciggu 30 godzin do 45 — 50°C. Po
ochlodzeniu mieszaning reakcyjna rozpu-
szcza sie w 100 czeSciach wagowych 3 n.
kwasu solnego i otrzymany roztwoér prze-
sgcza sie. Przezroczysty roztwér po prze-
saczeniu zageszcza sie w prézni w tempe-
raturze umiarkowanej do 50 — 60 czeSci

wagowych i do pozostalo§ci dodaje sie 400 -

czesei wagowych alkoholu absolutnego,
wskutek czego utworzona aneuryna osa-
dza sie w postaci krysztaléw. Uzyskuje si¢
ja z wydajno$cig wynoszacg 15 czeSci wa-
gowych. Calkowicie oczyszczony produkt

mréwkowy.

mozna uzyskaé np. przez stracenie pikry-
nianu z roztworu alkoholowego.

Przyklad II. W 40 czeSciach wago-
wych 80°-owego kwasu octowego rozpu-
szcza sie 11 czeSci wagowych bromku wa-
pniowego (o zawartosci 200/ wody) i do-
daje 18,2 czeSci wagowych 2 - metylo - 4 -
amino - 5 - tioformyloaminometylopirymi-
dyny. Po uplywie kroétkiego czasu osadza
sie bromowodorek zwigzku pirymidynowes
g0, przy czym cala masa krzepnie. Wéw-
czas dodaje si¢ 15 czeSci wagowych 2 -
- metylo - 2 - metoksy - 3 - chlorocztero-
hydrofuranu i miesza w ciagu 20 godzin w
temperaturze 50°C. Po uplywie tego czasu
tworzy sie prawie jednorodny roztwér, z
ktérego przy przerébce wedlug przykladu
I otrzymuje sie 18 czeSci wagowych aneu-
ryny. '

Zastrzezenie patentowe.

Sposéb wytwarzania aneuryny, zna-
mienny tym, ze 2 - metylo - 2 - alkoksy -
- 8 - chloroczterohydrofuranami dziala sie
na 2 - metylo - 4 - amino - 5 - tioformylo-
aminometylopirymidyne.

F.Hoffmann-La Roche&Co.
Aktiengesellschaft.

Zastepca: M. Skrzypkowski,
rzecznik patentowy.
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