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PATENTE DE INVENCION
por 20 afios
por "UN PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE AMIDAS DEL
ACIDO N-ALQUIL-TETRAHIDROQUINALDINICO", & favor de Ak-
tiebolaget Bofors, de nacionalidad sueca, domicilieda
en Bofors (Suecia ). Con prioridad de la Patente suecsa
n® 434/1956, presentada en 18 de enero de 1956.
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MEMORTA DESCRIPTIVA

El presente invento se refiere a un procedimiento
para la preparacién de amidas del dcido N-elquil-tetra-—
hidroquinaldinico, segin la férmula
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En esta férmula, R designa un grupo

un anillo bencenico 2 6 2.6 substituido, en gue los subs-

quilo, y Ar

tituyentes son grupos alquilo.

Estas nuevas amidas han demostrado ser muy buenos
anestésicos locales, con buena accidén anestésica super-
ficial. En cuento a toxicidad, los efectos son més ven—
tajosos que en la procaina.

Las amidas en cuestidn pueden prepararse por un pro-

cedimiento que en si es conocido, por la reaccidén entre

‘derivados del écido tetrahidroquinaldinico y aminas aro-

mdticas, entre décido tetrahidroquinaldinico e isocianato
de aminas aromdticas o por hidratacién de amidas aromd-
ticas de &ido quinaldinico. Finalmente, el hidrdégeno uni-
do al dtomo de nitrdgenc se substituye por un grupo al-
quilo, convirtiéndose luego las bases oObtenidas en sales,
preferiblemente clorhidratos. Las amidas en cuestién pue-
den también prepararse por la sintesis de Grignard. la
preparacibn se ilustra mediante los siguientes ejemplos.

Ejemplo 1:

Por reaccién de 191.5 partes en peso de clorurc de
quinaldilo con 121 partes en peso de 2.6 dimetilanilina
en 500 paftes en peso de tolueno seco, primeramente a
temperatura ambiente y luego a 802 durante una hora, se
obtiene un rendimiento casi cuantitative de quinaldil
2.6.dimetil xilidide.. Por reduccidén de este compuesto
en dcido acético mediante hidrégeno gas en presencia de
éxido de platino a 5 atm de presidén y 802C se obtiene
tetrahidroquinaldil~-2.6~dimetil xilidida. Por slquila-
cién mediante dimetil sulfato se obtiene N-metil-tetra
hidroquineldil-2.6-dimetil xilidida.
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Ejemplo 2: 2 33 E 7 8

. Por reaccidén de 191,5 partes en peso de cloruroc de
quingldilo con 121 partes en peso de 2-etilanilina y tra
tamiento semin ej. 1, seguido de alquilacidn con dietil-
sulfato se obtiene N-etil-tetrahidroquinaldil-2-etil eni
lida. '

Ejemplo 3:

Por reaccién de 191,5 partes en peso de clorurc de
quinaldilo con 121 partes en peso de 2,6-dimetilanilina
y tratamiento segin ej. 1, seguido de alquilacién con
bromuro de n-~butilo, se obtiene N-n-butil-teirahidroqui
naldil-2,6~-dimetil aniliga.

Ejemplo 4:

209,5 partes en peso de cloruro de N-metil-tetra-
quinaldilo se unen primeramente a 125 partes en peso de
2,6~dimetilenilina en 500 partes en peso de benceno,
primeramente bajo refrigeracién y luego calentando y a
ebullicién durante 1 hora. El clorhidrato de N-metil-te
trahidroquinaldil-2,6-dimetil-anilida asi formado cris-
taliza, se separa por filtrado, se lava y se purifica
por reprecipitacién.

Todo cuanto no afecte, altere, cambie o modifique
la esencia del procedimiento descrito, serd variable
a los efectos de la actusl Patente.

NOTA.

Se reivindica como objeto de esta Patente de inven
cién:

l. = Un procedimiento pere la preparscién de amidas del
dcido N-slquil-tetrahidroquinaldfnico, de férmula gene-
ral:
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R
en la que R designa un grupo alquilo y Ar un 2-alquil 6
2,6-dialquil benceno, ceracterizado por la reaccidén de
una amide o derivado del dcido tetrahidroquinaldinico
con una amina aromdtica de férmula general HyNAr o un
isocianato de ella, o0 por la hidratacidén de una amida
de acido quineldinico.

Sean cuales fuereﬁ las circunstancias que concurran
con la esencialided de la Patente de invencién definida
en la anterior reivindicacidén, cual objeto es:

2. = "UN PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE AMIDAS DEL
ACIDO N-ALQUIL-TETRAHIDROQUINALDINICO".

Consta la presente memoria de cuatro hojas foliadas,
mecanogrefiadas por una sola cara.

Barcelona, catorce de enero de mil novecientos cin-

cuenta y siete.

P.A. de Aktiebolaget Bofors,
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