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Sposéb wytwarzania nowych pochodnych benzodwuazepiny

Przedmiotem wynalazku jest sposéb wytwarzania nowych pochodnych benzodwuazepiny, podstawionych
w pozyc]l 1,o0wzorze 1, w ktérym R, oznacza atom wodoru, chlorowca, grupe nitrowa, cyjanowa, nizszy rodnik
alkoksylowy' Jub rodnik tréjfluorometylowy, Rs i Rg¢ oznaczajq niezaleznie od siebie atom wodoru, chlorowca,
nizszy rodnik alkilowy o 1—2 atomach wegla lub rodnik tréjfluorometylowy, R4 0znacza nizszy rodnik alkilowy
o 1-4 atomach wegla, rodnik cykloalkilowy o 3—6 atomach wegla, rodnik cykloalkilowy, w ktérym czeéé
cykloalkilowa zawiera 3—6 atoméw wegla, a czes¢ alkilowa 1—4 atoméw wegla, rodnik arylowy lub rodnik
aryloalkilowy, m jest réwne 1 lub 2, a n’ jest liczbg catkowita 2 lub 3 oraz ich soli.

W zwigzkach o wzorze 1 atom chlorowca moze oznacza¢ atom fluoru, chloru, bromu lub jodu; rodnik
alkilowy moze mie¢ faricuch prosty lub rozgateziony; nizszy rodnik alkilowy moze na przyktad oznaczaé rodnik
metylowy, etylowy, n-propylowy, izopropylowy, n-butylowy i lll-rzed.butylowy; nizszy rodnik alkoksylowy
moze na przyktad oznaczaé rodnik metoksylowy, etoksylowy, n-propoksylowy, izopropoksylowy, n-butoksylo-
wy i Ill-rzed.butoksylowy; rodnik cykloalkilowy moze oznaczaé¢ na przyktad rodnik cyklopropylowy, cyklobu-
tylowy, cykloheksylowy i cyklopentylowy; rodnik cykloalkilowy moze oznacza¢ na przyktad rodnik cyklopro-
pylometylowy, cyklobutylometylowy, cyklometylowy, cyklopentylometylowy, cykloheksylometvlbwy i cyklo-
heksyloetylowy; rodnik arylowy moze oznacza¢ na przyktad rodnik fenylowy, jedno- lub dwupodstawiony
rodnik fenylowy, w ktérym podstawnikami w pierscieniu fenylowym moga by¢ atomy chlorowcéw, takie jak
atom chloru, fluoru, bromu lub jodu, nizszy rodnik alkilowy, taki jak metylowy lub etylowy, nizszy rodnik
_alkoksylowy, taki jak metoksylowy lub etoksylowy, grupa nitrowa lub rodnik tréjfluorometylowy; rodnik
aryloalkilowy moze oznaczaé¢ na przyktad, taki rodnik jak benzylowy lub fenyloetylowy; rodnik alkenylowy
-Cn,H2n'- ma taricuch prosty lub rozgateziony o 2 lub 3 atomach wegla, taki na przyktad jak rodnik etylenowy,
" 1-metyloetylenowy, 2-metyloetylenowy lub tréjmetylenowy.
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Pochodne benzodwuazepiny o wzorze 1, podstawione w pozycji 1 oraz ich sole sq zwigzkami nowymi.

Nieoczekiwanie stwierdzono, ze zwiazki te oraz ich dopuszczalne farmaceutycznie sole z kwasami
nieorganicznymi i organicznymi maja cenne wtasciwosci farmakologiczne, szczegdlnie uspakajajace, rozluZniajace
mieénie, spazmolityczne i nasenne.

Sposéb wytwarzania nowych pochodnych benzodwuazepiny o wzorze 1 wedtug wynalazku polega na tym,
ze zwigzek o wzorze 2, w ktérym R;, R4, Rs, R¢ m i n’ majq znaczenie podane powyzej, a Z oznacza grupe
ftaloilowa poddaje sie reakcji z pochodng hydrazyny, w obecnosci rozpuszczalnika lub mieszaniny rozpuszczaln-
ikow. .
Jako pochodne stosuje si¢ wodzian hydrazyny lub fenylohydrazyne, przy czym otrzymuje sie zwiazek
o wzorze 1.

Odpowiednimi rozpuszczalnikarni sq na przyktad metanol, etanol, izopropanol, woda i ich mieszaniny.
Reakcje prowadzi sie w zakresie temperatur od pokojowej do temperatury wrzenia zastosowanego rozpuszczalni-
ka.

Sposobem wed{ug wynalazku wytwarza sie na przyktad nastepujqce zwiazki:

1-/8-metylosulfonyloetylo/-5-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon—2

1-/B-metylosufonyloetylo/-5-fenylo-7-cyjano-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/p-metylosulfonyloetylo/-6-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfonyloetylo/-5-fenylo-7-metoksylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfonyloetylo/-b-fenylo-7-tr6jfluorometylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonylostylo/-5-fenylo/7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonyloetylo/-6-fenylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfonyloetylo/-3-metylo-56-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4- benzodwuazeplnon-2
1-/-metylosulfonyloetylo/-6-/2’-pirydylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonyloetylo/-56-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonyloetylo/-6-/2'-pirydylo/-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/g-metylosulfonyloetylo/-6-/O-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonyloetylo/-5-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwua~epinon-2
1-/8-metylosulfonyloetylo/-5-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonyloetylo/-5-/o-tréjf luorometylofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-6-fenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-6-fenylo-7-cyjano-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-5-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-56-fenylo-7-tréjfluorometylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-etyiosulfonyloetylo/-6-fenylo-7-bromo-1 ,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-6-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-5-/2'-pirydylo/-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/-etylosulfonyloetylo/-56-/o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-5-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfonyloetylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/6-propylosulfonyloetylo/-5-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-propylosulfonyloetylo/-6-fenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2 .
1-/B-izopropylosulfonyloetylo/-5-/o-¢chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1 4bonzodwuazopmon-2
1-/B-izopropylosulfonyloetylo/-6-/o-tolilo/-7-chlora-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-izopropylosulfonyloetylo/-5-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfonylopropylo/-5-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfonylopropylo/-6-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfonylopropylo/-5-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfonylopropylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfonylopropylo/-5-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfonylopropylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-5-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-5-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-etylosulfonylopropylo/-5-fenylo-7-tr6jf luorometylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/7-etylosulfonylopropylo/-5-fenylo-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-5-/2'-pirydylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-etylosulfonylopropylo/-5-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
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1-/y-etylosulfonylopropylo/-5-/2"-pirydylo/-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-56-/o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-6-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-5-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-5-/o-tr6jf luorometylofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-5-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/f-metylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-cyjano-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-metoksylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-5-fenylo-7-tr6jfluorometylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/p-metylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinylodtylo/-B-fenylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/p-metylosulfinyloetylo/-6-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-6-/2'-pirydylo/-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinylostylo/-B-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2 -
1-/B-metylosulfinyloetylo/-6-/o-tr6jfluorometylofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-cyjano-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2

" 1-/B-etylosulfinyloetylo/-B-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-5-fenylo-7-tr6jf luorometylo-1,3-dwuwodoro-2H-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-5-/2'-pirydylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/3-etylosultinyloetylo/-6-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-6-/2'-pirydylo/-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/p-etylosulfinyloetylo/-6-/0-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-etylosulfinyloetylo/-5-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-etylosulfinylostylo/-6-/o-tr6jfluorometylofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-propylisulfinyloetylo/-6-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-propylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-propylosulfinyloetylo/-6-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-propylosulfinylostylo/-5-/o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-propylosulfinyloetylo/-5-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-propylosulfinyloetylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-izopropylosulfinyloetylo/-5-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfinylopropylo/-6-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfinylopropylo/-B-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfinylopropylo/-6-fenylo-7-tr 6jfluorometylo/1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfinylopropylo/-6-fenylo-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfinylopropylo/-3-metylo-5-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfinylopropylo/-6-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfinylopropylo/-6-/2'-pirydylo/-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfinylopropylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfinylopropylo/-56-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/7-metylosulfinylopropylo/-6-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-6-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuezepinon-2
1/+y-etylosulfinylopropylo/-5-fenylo-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-5-fenylo-7-tr6jf luorometylo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-6-fenylo-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-6-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-5-/2"-pirydylo/-7-bromo-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-56-o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-6-/o-tolilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfinylopropylo/-5-/o-chlorofenylo/-7-nitro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
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1-/y-etylosulfinylopropylo/-6-/o-tréjf luorometylofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonyloetylo/-5-/0,0’-dwufluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/-metylosulfonyloetylo/-5-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-metylosulfonyloetylo/-6-/0,0'-ksylilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfonyloetylo/-6-/o-fluoro-p-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2

_ 1-/B-etylosulfonyloetylo/-56-/0,0’-dwufluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2

1-/v-etylosulfonyloetylo/-5-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-stylosulfonyloetylo/-6-/o-fluoro-o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-izopropylosulfonyloetylo/-6-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/v-metylosulfonylopropylo/-5-/0,0'-dwuchlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-etylosulfonylopropylo/-6-/0,0’-dwufluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2

. 1-/y-etylosulfonylopropylo/-6-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2

1-/8-metylisulfinyloetylo/-6-/0,0'-dwufluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/f-metylisulfinyloetylo/-6-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-metylosulfinyloetylo/-6-/0,0"-ksylilo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/8-etylosulfonyloetylo/-6-/o-metylo-p-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-2H-dwuwodoro-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/-metylosutfonyloetylo/-5-/p-metylo-o-chlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazéepinon-2
1-/B-etylosultinylostylo/-6-/0,0'-dwufluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/B-stylosulfinyloetylo/-6-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2
1-/y-metylosulfinylopropylo/-6-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2

. 1-/y-etylosulfinylopropylo/-6-/0,0’-dwufluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2

1-/y-stylosulfinylopropylo/-5-/0,0’-dwuchlorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2.

' Pochodne benzodwuazepiny o wzorze 1 tworzq farmakologicznie dopuszczalne sole addycyjne z kwasami.
Odpowiednimi kwasami nieorganicznymi i organicznymi sq: kwas solny, bromowodorowy, siarkowy, fosforowy,
szotowy; octowy, maleinowy, furnarowy, winowy, bursztynowy, cytrynowy, kamforosulfonowy, etanosulfono-
wy, askorbinowy, mlekowy itp.

‘ Pochodne benzodwuazepiny o wzorze 1 lub ich dopuszczalm sole addycyjne z kwasami majq zastosowanie

Jako $rodki uspakajajgce, rozluZzniajgce miesnie, nasenne i przeciwkonwulsyjne.

Przyktadowo, 1-/8-metylosulfonyloetylo/-6-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuaz-
epingn-2 | 1-/3-metylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2 wykazuje
wiasnosci antykonwulsyjne, rozluzniajace migénie i wtasciwosci kwasu szesciobarbitalowego przy niiszej toksy-
cznodci.. Whaéciwosci farmakologiczne zwiazkéw otrzymywanych sposobem wedtug wynalazku sq znacznie
silniejsze od wiasciwosci pokrewnych im zwigzkdéw chemicznych, na przyktad chlorodwuazopinotlenku czyli

motyloamlno-6~fenylo -7-chloro-3H-1,4-benzodwuazepinon-4-tlenku.

Dwuazepiny i lch sole otrzymywane sposobem wedtug wynalazku podaje si@ doustnie lub pozajelitowo.
Dawke terspeutyczng dostosowuje sie do indywidualnych potrzeb istosuje sie je w postaci statej i ciektej,
w takich formach jak tabletki, drazetki, kapsutki, zawiesiny, roztwory, eliksiry itp.

Przyk+tad. Do mieszaniny 1g 2-/n-ftalimidoacetylo-N3- metylosulfonvloetylo/-emIno-6-chloro-2'-fIuor-
obsnzofenonu, 15 ml chlorku metylenu i 156 ml etanolu dodaje sie roztwér 2 g wodzianu hydrazyny w 2 ml wody
i miesza sig w temperaturze pokojowej. Nastepnie mieszaning reakcyjnq zateia sie pod zmniejszonym cisnieniem,
po czym rozciericza woda, alkalizuje wodnym roztworem amoniaku i ekstrahuje eterem. Warstwy eterowe faczy
sig, suszy bezwodnym siarczanem sodowym i odpedza sig rozpuszczalnik. Pozostato$¢ krystalizuje sie z matej
ilodci eteru izopropylowego i otrzymuje sig 1-/8-metylosulfonyloetylo/-5-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodo-
ro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2, ktéry rekrystalizuje sie z eteru izopropylowego i chlorku metylenu, przy czym
otrzymuje sig bezbarwne pryzmy o temperaturze topnienia 155—156°C.

Analogicznie otrzymuje sie nastepujgce zwigzki:

1 /B metylosulfonyloetylo/ -6-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4- benzodwuazepmon-2 o temperaturze
topnienia 160—161°C.

" 1-/f-metylosulfinyloetylo/-6-fenylo-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4- benzodwuazeplnon-2 0 temperaturze
topniomn 166-167°C.
1-/B-etylosulfonyloetylo/-56-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodwuazepinon-2, tempe
ratura topnienia 122,5—123°C.

chlorowodorek 1-/8-n-propylosulfonyloetylo/-5-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzodw-
uezapinonu-2, temperatura topnienia 186,5—187°C (rozk+tad)

chlorowodorek 1-/8-izo-propylosulfonyloetylo/-56-/o-fluorofenylo/-7-chloro-1,3-dwuwodoro-2H-1,4-benzod-
wuazepinonu-2, temperatura topnienia 200,5—201,2°C (rozk+tad).
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Zastrzezenia patentowe

1. Spos6b wytwarzania nowych pochodnych benzodwuazepiny o wzorze 1, w ktérym R; oznacza atom
wodoru, atom chlorowca, grupg nitrowa, grupe cyjanowa, nizszy rodnik alkoksylowy, lub rodnik tréjfluoromety-
lowy, Rs i R¢ oznaczajq niezaleznie od siebie atom wodoru, atom chlorowca, nizszy rodnik alkilowy o 1-2
atomach wegla lub rodnik tréjfluorometylowy. R4 oznacza nizszy rodnik alkilowy o 1—4 atomach wegla, rodnik
cykloalkilowy o 3—6 atomach wegla, rodnik cykloalkiloalkilowy, w ktérym czeé¢ cykloalkilowa zawiera 3—6
atoméw wegla, a czeé¢ alkilowa 1—4 atoméw viegla, rodnik .arylowy lub rodnik aryloalkilowy, m jest réwne 1
lub 2, a n’ jest liczbq catkowitq 2 lub 3 oraz ich soli, znamienny tym, ze zwigzek o wzorze 2, w ktérym
R,, Rs, Rs, Rg, m in’ majq znaczenie podane powyzej, a Z oznacza grupe ftaloilowa poddaje sie reakcji
z pochodng hydrazyny, w obecnosci rozpuszczalnika lub mieszaniny rozpuszczalnikéw.

" 2.Sposéb wedtug zastrz. 1, znamienny tym, ze jako pochodng hydrazyny stosuje sie wodzian
hydrazyny lub fenylohydrazyne. )

3. Sposéb wedtug zastrz. 1, znamienny tym, ze jako rozpuszczalnik stosuje sie¢ metanol, etanol,
izopropanol, wodg lub ich mieszaniny.
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