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CYCLISCHE AMIDINE ADS DIAMINEN 

H.MBhrle und Siegfried Mayer 

Pharmasentisch-chemisches Institut der Universitiit Tiibingen 

(Received in Germany 8 September 1967) 

Bei der Dehydrierung von D- und r hydroxyalkylsubstituierten tertilren 

Aminen (1) mit Quecksilber (II)-acetat unter Zusatz von Dinatriumtthylendismin- 

tetraacetat war bereits eine Nachbargruppenbeteiligung der Hydroxyfunktion 

beobachtet worden, die zu einer doppelten Dehydrierung und schlief3lich au den 

entsprechenden Hydroqylactamen ala fidprodukten gefiihrt hatte, wobei fiir den 

Reaktionsverlauf folgende Stufen sngenommen wurden (2) z.B.: 

n=loder 2 

Aufgrund dieses postulierten Mechanismus sollten such andere nucleophile 

Gruppen einen Nachbargruppeneffekt erwarten lassen. 
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Die Queclcsilber(II)ADTA-Dehydrierungvon N-aminoalkylsubstituierten Piperi- 

dinderivaten fiihrt tatsHchlich bei passender r%ualioher Entfernung einer 

pritiren Aminofunktion von der intermedi&r anzunehmenden Imoniumgruppierung 

zu Diaza-Bicycle& 
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Aminolactamen auf,wie sie in Anelogie zu den Hydromerbindungen zu erwarten 

gewesen Gre.N-~d-tiLTnxSl)- pipezQixnt3 $n=S) peben'Dei her b~QvhrY~e= xi- 

in sehr geringem AusmaS Amidine was aufgrund der wenig begiinstigten Cyclisierung 

bei Ausbildung eineb: Siebenrings versttidlich ist und mit der entsprechenden 

Beobachtung bei der enalogen Hydroxyverbindung parallel geht. Hierbei kern da8 

erwsartete DLazab'lcycl.o-"uerkvat ;D-r;fiparatiu nicht mehr YaoU.ert, ~0x21 aber titnn- 

schichtchromatographisch nachgewiesen werden. 

Die stark basischen,cyclischen Amidine" ergeben erwertungsgem2iB Monosalze. Die- 

88 tDbL?r such ai0 k%BEm ?ifbmea ID%% %$c-kLmbDrhgbrib tiebET ziI f&TX hWqpYZLgBb’la- 

miIM?n W&Ws BI+G WBrbE?a . 

____________ 

?)ie Verbindungen ergeben befriedigende Elementaranalysen und Molekularge- 
wichtsbestimmungen. 
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I: 3-Phenyl-1,4diazabicplo [4,3,0] nonen(4) ale Pekhlorat: 

schmp: 139,5- 141 ' (Athanol; Kofler) 

IH: Amidiniumgruppe 1640 cm" (KBr) 

Ausbeute: praktisch quantitativ (bei 8 Oxyd. Aquival.) 

II: 4- Phenyl-1.5~diazabicyclo[4,4,0] decen(5) als Perchlorat: 

Schmp: 156- 157,5 ' (Athsnol; Kofler) 

IH: Amidiniumgruppe 1662 cm" (KBr) 

Ausbeute: praktisch quantitativ (bei 0 md. Aquival.) 

Untersuchungen mit snderen Heterocyclen sind im Gange. 

Der Deutechen Forschungsgemeinschaft dsnken wir fiir die Unterstiitzung der 

Arbeit. 
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