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Spos6b wytwarzania nowego
3H-4,9-dihydropirydo-[2,3-e]-[1,3]-diaze pino-4,9-dionu

Przedmiotem wynalazku jest spos6b wytwarzania nowego 3H-4,9-dihydropirydo-[2,3-¢]-
[1,3]diazepino-4,9-dionu o wzorze 1.

Zwigzek wytworzony sposobem wedtug wynalazku stanowi produkt wyjsciowy do wytwarza-
nia nowej pochodnej 3 morfolinometylo 4,9-dihydropirydo-[2,3-e]-1,3]-diazepino-4,9-dionu o
wzorze 2, wykazujacej dziatanie hipotensyjne.

Wedtug wynalazku spos6b wytwarzania nowego 3H-4,9-dihydropirydo-[2,3-e]-{1,3]-
diazepino-4,9-dionu o wzorze 1, polega na tym, ze na diamid kwasu chinolinowego dziata si¢
nadmiarem 100% kwasu mréwkowego w temperaturze 100-105°C.

Na podstawie stanu techniki nie mozna byto zgoéry oczekiwaé, ze uzyska sig reakcje przebiega-
jaca pomig¢dzy reagentami uzytymi w sposobie wedtug wynalazku, prowadzaca do wytworzenia w
dalszej reakcji nowej pochodnej 3-morfolinometylowej, charakteryzujacej si¢ dzialaniem hipoten-
syjnym o znikome;j toksyczno$ci. Poddajac wytworzony zwigzek o wzorze 1 dziataniu nadmiaru
morfoliny i 40% formaliny w dimetylosulfotlenku, w temperaturze pokojowej otrzymuje si¢ 3
morfolinometylo 4,9-dihydropirydo-[2,3-¢]-{1,3]-diazepino-4,9-dion o wzorze 2. Zwigzek ten w
badaniach na zwierz¢tach doswiadczalnych w dawce 50 mg/kg wykazuje dziatanie powodujace
obnizenie ci$nienia t¢tniczego o 50 mmHg utrzymujacego si¢ przez ponad godzing. Ponadto
wplywa on na spontaniczng ruchliwosé jelita, ktéra wynosi 5X 10™g/cm’. Natomiast toksyczno$é
ostra zwigzku oznaczana w tescie wedtug zasady approximate lethal dose wynosi 300 mg/kg ciata
zwierzecia.

Przedmiot wynalazku jest przedstawiony w przyktadzie wykonania.

Przyktad: 10g (0,06 mola) diamidu kwasu chinolinowego rozpuszcza si¢ w 30 cm® (0,08
mola) 100% kwasu mréwkowego. Mieszaning reagentéw ogrzewa si¢ we wrzeniu przez okoto 4
godziny, po czym ochtadza, odfiltrowuje osad, przemywa woda, a nast¢pnie acetonem i oczyszcza
przez krystalizacj¢ z dimetylosulfotlenku. Otrzymuje si¢ 1,8 g, co stanowi 84,9% wydajnosci
teoretycznej, 3H-4,9-dihydropirydo-[2,3-¢]-[1,3]-diazepino-4,9-dionu o temperaturze topnienia
227-229°C. Zwiazek ten jest bialg krystaliczng substancja rozpuszczalng w dimetylosulfotlenku,
N,N-dimetyloformamidzie, za$ nierozpuszczalng w wodzie, benzenie, eterze naftowym, etylowym,
nie podlegajaca zmianom pod wpltywem powietrza i §wiatta.
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ZastrzezZenie patentowe
Sposob wytwarzania nowego 3H-4,9-dihydropirydo-[2,3-¢]-[1,3]-diazepino-4,9-dionu o wzo-

“1ze 1, znamienny tym, ze na diamid kwasu chinolinowego dziata si¢ nadmiarem 100% kwasu
mroéwkowego w temperaturze 100-105°C.
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