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Sposob otrzymywania N-(morfolinometylo)-amidu kwasu
pirazynokarboksylowego
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Wynalazek dotyczy sposobu otrzymywania N-
-(morfolinometylo)-amidu kwasu pirazynokarboksy-
lowego — (2). Zwiazek ten wykazuje dziatanie
bakteriobdjcze, tuberkulostatyczne i jest stosowany
w terapii gruzlicy.

Znane sposoby wytwarzania N-(morfolinomety-
lo)-amidu kwasu pirazynokarboksylowego polegaja
na wykorzystaniu reakcji Mannicha z zastosowa-
niem takich zwigzkéw wyjéciowych jak aldehyd
mrowkowy, amid kwasu pirazynokarboksylowego
i morfolina wzglednie N-(hydroksymetylo)-amid
kwasu pirazynokarboksylowego i morfolina (opis
patentowy NRF nr 1129492 oraz japonski opis pa-
tentowy nr 37-6813).

Spos6b wedlug wynalazku polega na zastosowa-
niu jako substancji wyj$ciowych amidu kwasu pi-
razynokarboksylowego i N-hydroksymetylomorfoli-
ny. Na rozpuszczong w wodzie lub rozpuszczalniku
organicznym np. metanolu N-hydroksymetylomor-
foline dziala sie amidem kwasu pirazynokarboksy-
lowego w temperaturze 40—50°. Przebieg reakciji
ilustruje schemat podany na rysunku.

Sposobem wedlug wynalazku otrzymuje sie bez
wielokrotnej krystalizacji czysty produkt o tem-
peraturze topnienia 117—119°C z wydajno$cig
w granicach 90—95% w przeliczeniu na amid kwasu
pirazynokarboksylowego.

Wydajno§é reakcji- oraz czysto§é uzyskanego
zwiazku przewyzszaja analogiczne wyniki znanych
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sposob6w wytwarzania produktu i stanowig zalete
przedstawionej metody.

Przyktltad: Do roztworu zawierajgcego 195 g
N-hydroksymetylo-morfoliny w 280 ml wody wsy-
puje sie w trakcie mieszania 200 g amidu kwasu
pirazynokarboksylowego. W czasie trwania reakcji
temperature utrzymuje si¢ w granicach 40—50°,
a roztwér intensywnie miesza. Po uplywie okolo
1,5 godziny mieszanina przybiera postaé klarow-
nego roztworu, a po dwéch godzinach ogrzewania
reakcje mozna zakonczyé. Otrzymany rozwér wy-
mraza sie, a nastepnie odwirowuje krystaliczny
produkt o temperaturze topnienia 117—119°C.
Lugi macierzyste zageszcza sie pod préinig, dodaje
metanolu, odstawia do krystalizacji i odwirowuje
produkt.

Uwzgledniajac produkt uzyskany z lugéw po-
krystalizacyjnych wydajno§é przekracza 90% wy-
dajnosci teoretycznej.

Zastrzezenie patentowe

Sposéb otrzymywania N-(morfolinometylo)-ami-
du kwasu pirazynokarboksylowego — 2, znamienny
tym, Ze na rozpuszczong w wodzie lub rozpuszczal-
niku organicznym takim jak metanol, N-hydroksy-
metylomorfoline dziala sie amidem kwasu pirazy-
nokarboksylowego w temperaturze -40—50°C.
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