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Tak otrzymywane zwiazki mozna wyra-
zi¢ nastepujacym wzorem budowy:

Wykryto, ze mozna otrzymywaé nowe
amidyny, jezeli zdolne do reakcji estry ok-
syalkyloamidyn wprowadzaé w reakcje z

aminami,
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w ktorym litera A oznacza reszte aminoal- amidynowe sa ze soba polaczone tarncu-

kylowa dowolnie podstawiona przy atomie
azotu. Amidyny otrzymywane sposobem
wedlug wynalazku niniejszego moga by¢
otwarte albo pierscieniowe.

W tym ostatnim przypadku oba azoty

chem alkylenowym, jak np. w pierscieniu
imidazolinowym albo w pierscieniu cztero-
hydropirymidynowym.

Z posréd zdolnych do reakcji estrow ok-
sylakyloamidyn, nadajacych sie jako ma-



terialy wyjsciowe, stosuje si¢ przede wszy-
stkim esiry mocnych kwaséw organicz-
nych i nieorganicznych, np. kwasow chlo-
rowcowodorowych, a takze kwasow alky-
lo- i arylosulfonowych, Amidyny te mozna
otrzymywaé przez reakcje amin z odpo-
wiednimi pochodnymi kwaséw karbono-
wych, np. imidoeterami.

Do reakcji odpowiednie sa dowolne pod-
stawione pierwszo- albo drugorzedowe
aminy, np. amoniak, nasycone i nienasyco-
me alkyloaminy, alkylenodwuaminy, alka-
aralkyloaminy, aromatyczne
albo heterocykliczne aminy, jak anil'ny,

nolcaminy,

naftyloaminy, amincpirydyny, aminochino-
liny, aminobenzotinazole itd. Mczna jednak
rowniez stosowaé aminy, w ktorych atom
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Zasada ta tworzy chlorowodorek o tem-
peraturze topnienia 218 — 219°C, ktéry
mozna przekrystalizowaé z alkoholu.
Przyktad II. 10,2 czesci 2-chlorometylo-
iminoazoliny (wytworzonej z chlorowodos-
ku chloroacetoimidoeteru oraz etylenc-
dwuaminy) i 11,2 czesci n-dwubutyloaminy
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Mozna ja przedestylowaé w prézni; tem-
peratura wrzenia pod cisnieniem 0,6 mm
stupa rteci wynosi 123—125°C,

W podobny sposéb mozna wytwarzaé
rowniez np. 2-lauryloaminometyloiminoa-
zoline.

Przyktad III. 15,4 czesci chlorowodorky
2-chlorometyloiminoazoliny oraz 28 czesci
aniliny ogrzewa sie w ciggu 2 godzin do
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azotu jest zwiazany w pierscieniu, jak np.
w piperydynie,

Amidyny otrzymywane sposobem we-
dlug wynalazku moga znalezé zastosowa-
nie w lecznictwie,

Przyklad I. 19,7 czesci chlorowodorku
chloroacetopiperydynoamidyny (wytworzo-
nego z chlorowodorku chloroacetoimidoz:
teru i piperydyny) oraz 8,5 czesci pipery-
dyny ogrzewa sie w ciggu kilku godzin w
200 czesciach acetonu w obecnosci 26 czg-
$ci weglanu potasu pod chlodnica zwrot-
na. Przez odparowanie roztworu acetono-
wego otrzymuje sie, jako pozostalosé, pipe-
rydyno - N - acetopipiperydynoamidyne o
wzorze:
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ogrzewa sie przez czas krétki do wrzenia
z 25 czesciami absolutnego alkoholu. Po
cddestylowaniu alkoholu pozostatosé roz-
puszcza sie w matej ilosci wody i przez do-
danie alkalibw wydziela w postaci oleju
wytworzong 2- (n-dwubutyloaminometylo-)
-iminoazoling o wzorze:
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temperatury 100—105°C., Po ostygniecin
mieszanine reakcyjng rozciera sie z ete-
rem, przy czym wydgziela sie dwuchlorc-
wodorek 2-(fenyloaminometylo)-iminoazo-
liny w postaci krystalicznej. Ten dwuchlo-
rowodorek jest rozpuszczalny w wodzie,
dajac roztwor o odczynie kwasnym, Przez
dodanie lugu sodowego do wodnego roz-
tworu dwuchlorowodorku az do reakcii



obojetnej, zageszczenie obojgtnego roztwo-
ru przez odparowanie or2z przez przekry-
stalizowanie pozostatosci z alkoholu otrzy-

3) C;H, —~NH —CH, —C

Przykiad IV, 18,2 czesci chlorowodorku
2-chloropropyleiminoazoliny (wytworzone-
go przez reakcje chlorowodorku 7-chlore-
butyroimidoeteru z etylenodwuaming;
chlorowodorek imidoeteru otrzymuje sie
dziataniem chlorowodoru na mieszanine
rownowaznych ilosci 7-chlorobutyronitry-
lu i alkoholu) oraz 28 czesci amiliny ogrze-
wa sie w ciggu 2 godzin do temperatury
105—110°C. Po uplywie tego czasu miesza-
nine reakcyjna rozciera sie z eterem. Czgsé
nierozpuszczalng w eterze rozpuszcza sig
w wodzie i zadaje wodny roztwor alkalia-
mi. WydZiela sie przy tym 2-(fenyloaminc-
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Przyklad VI, 9 czesci 2-chlorometyloi-
minoazoliny oraz 13 czesci [-dwuetylo-B-
fenyloetyloaminy ogrzewa sig w 20 cze-
éciach aitkoholu w ciggu godziny do tempe-
ratury 60—70°C, po czym odpedza si¢ al-
kohol w proézni. Pozostatosé rozpuszeza sie
w wodzie, dodaje weglanu potasowego i
wytrzasa z eterem. Roztwoér eterowy od-
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w postaci oleju, ktory wkrotce krzepnie na
stala mase. Mozna ja przekrystalizowaé

z mieszaniny chloroformu z octanem ety-

/

muje sie chlorowodorek 2-(fenyloaminome-

“tylo)-iminoazoliny o temperaturze topnie-

nia 180—182°C i ¢ wzorze:
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propylo)-iminoazolina o temperaturze top-
nienia 63°C, tworzaca chlorowodorek o
temperaturze topnienia 163—164°C,
Przyktad V. 15,4 czesci chlorowodorku
2-chlorometyloiminoazoliny oraz 28,6 cze-
§ci 4 -naftyloaminy proszkuje si¢ i dobrze
zmieszane ogrzewa w ciggu godziny do
temperatury 70—75°C, Przerobke miesza-
niny reakcyjnej wykonywa sie, jak opisano
w przykladzie III. Otrzymuje sie przy tym
chlorowodorek 2-(1'-naftyloaminometylo)-
iminoazoliny w postaci przezroczystych
brunatnawych krysztalow o temperaturze
topnienia 218—222°C i o wzorze:
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dziela sig, suszy i odparowuje. Pozostalosé¢
po odparowaniu eteru rozpuszcza sig¢ w oc-
tanie etylu i do otrzymanego roztworu do-
daje obliczona ilosé kwasu solnego, Stra-
ca sie przy tym chlorowodorek 2- (8. f-dwu-
etylo - 3-fenyloetyloaminometylo)- iminoa-
zoliny o wzorze: '
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lowym, .otrzymujac produkt o temperatu-
rze topnienia 151—152°C,
Te same produkty koricowe mozna o-



trzymaé réwmiez, jezeli zamiast chlorowo- W podobny sposéb mozna wytwarzac
dorowych estréw oksyalkyloamidyn zasto- réowmiez nastepujace zwiazki:

sowaé¢ estry kwasu bromowodorowego, Chlorowodorek fenyloaminoacetoamidy-
albo estry sulfonowe oksyalkyloamidyn., ny o temperaturze topnienia 135—137°C i
.0 wizorze: ‘
~NH
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Chlorowodorek fenyloaminoacetopipery dymoamvdyny 0 temperaturze topnienia
148—150°C i o wzorze:
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Chlorowodorek fenyloaminoaceto- B fenyloetyloamidyny o temperaturze topnienia
145—146°C i o wzorze:
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Chlorowodorek 2-metoksyfenyloaminoacetoamidyny o temperaturze topnienia 192
—194°C i o wzorze:
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Chlorowodorek 4-metoksyfenyloaminoacetoamidyny o temperaturze topnienia 199
—200°C z rozkladem i o wzorze:
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Chlorowodorek 2-(2'-metoksyfenyloaminometylo)- iminoazoliny o temperaturze
topnienia 198—200°C i o wzorze: B
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Chlorowodorek 6-metoksychinolilo-8-aminoaceto- §- fenyloetyloamidyny o tempe-
raturze topnienia 146—147°C i o wzorze:
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Chlorowodorek 2-(6-metoksychinolilo-8-aminometylo-) -iminoazoliny o temperatu
rze topnienia 193—195°C i 0 wzorze:
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Chlorowodorek 2-(6-metoksychinolilo-8-aminopropylo-)-iminoazoliny o temperatu-
rze topnienia 230—232°C z rozkladem i o wzorze:
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Zastrzezenie patentowe estry oksyalkyloamidyn wprowadza sie w
reakcje z aminami.
Sposéb wytwarzania amidyn aminokwa- Ciba Société Anonyme
s6bw, znamienny tym, ze zdolne do reakciji Zastepca: Inz, W. Zakrzewski

rzecznik patentowy
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