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Este invento 53¢ refiere y tiens por objeto proporcionar:

(4) ocowpuestos de  fdrmula generals

%3
Y-OGHa/L\bjD

en la que X es un halégeno, R es un téruino del .rupo gue consta
de nidrdgeno y alguilo inferior e Y es unm término del .rupo que
consta de nidrdgenc y carbamilo; y (B) métodos de preparacidu

de los misrmos,

Estos compuestos son agentes terapéuticos duiles y venta-
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‘Fjosbs en especial nipndticos, Asf, el i=-nelil-Z2-{triclorometil)

~b-m-dioxano-metanol, un compuesto represeulbativo de este inven
to, puede ser adminisirado por via oral (por eje:plo, en cédpsu-
1

las, tablevas, o eun forwa e elixir) puara la aipiosis preanes-

tésica y para el btrabwnlenvo del 1msSomnlo Lervioso y lu exeita-

19}
. aidn del sisteia nervioso, ror ovra parte, tales compouestos po-
1; geen aaa pobencia suparior y uwaa itayor esbadiiidad al calor gue
. los aipuéibicos co.:0 el tricloroacetaldeaido y visc.ien adends la
' ventaja -e sexr iusiyldos,
lo Los compuesbos de seste fnvenbo puedel prepararse por
el uéu0do que compiende sseuncialmente la i.dteraccida (e aleono-
les trikidroxflicos de férmula seasrals
“HZOH
4 = G=CH_OH
2
15 CH_OH
2
en la que Il viene la signifiocacidn antes ialicacla, con el uiégg
to Ge un trinéloacetaldenido {por ejeunlo, el aidrato de triclo-
roacetaldeaido), en pressncia de ul aseqdve Ge goadeusacid. Jdes-
? aidratante (por ejemplo, deido sulfdrico cousce.vrudo), y recu-
‘ﬁ 20 per&Ciés del pfoiuc;o de reaccidu, subre Los ejenyplos de pro=-

ductos reacoioa.ies I utilizables oon el objetive de este iu=-

36 incluyen eubre ovros: trimeiiloletano; itrimetilolpro-

Los siguileutes ejeuplos sou aclaratorios del iuaveuto:

 BJEMPLO 1

(&3}

Vaa iez2ela Ge 76,1 g «ig nidzrabo Ge cleoral y LG,0 ¢ de friw

5

metiloletano se ugiita, eaufria y sSrata <ova a goba con 60 1l de

a N

dcido suifurico coxcenbtrads a una veloeidad tal que la Lempera=
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sacine de 2080, Desiuds de lg adieidn la solu-

tuara 40 SulL pow

&

F a durante 2 norus a 65=7I23(¢, La mezcla c?_ei,i"eaooidn

v
G0

ct

ei g callza
se enfria y se vierte en 600 ml de wgua aelada, 3. ac:lite gque Se
separa se extrae con 2 X 200 mi Ce oloroformo. Los extruatos o010
rofériicos se lavai con 500 wl de bioarbouato sédico al 5u, 200
41 de agua destileda, se sesuun sobre sulfato nagnésico, se fil-
tran y se destilan para seperar el oloroforwo, DL producto des-
5ila & L11-1168/55 mm y cuundo Se vecristaliza cs 150 ml de he=
x8u0 da 12,0 g de un mnastsrial biauco crisvalino, p.f. aproxima-

daricace I0=-928C, el i-netil=2-(tricloroietil )-b-m-dioxanometa-

nol,

EJEPLO 2

Una mezcla de 67,2 g de nidrato dedloral y 50,0 ¢ de tri-
metilolpropauo se agita, enfria y trata goba a obta cou o4 ml
de doido sulfdrico councentrado a una veloecidad tal gque la teu-
perebura uo sSuba por ensima de 208C. Después de la adiocidn la
solucidn se calients duraute 2 horas a 65-72e¢, La mezcla se
enfrfa y se vierte en 600 1l de asua neluda, El aceite que se
Separa se extrae con 3-200 ml de cloroformo, Los extrastos olo
roféruicos se lavan oon 260 nml de bicarbonato sécico al 5y,
200 ml de agua destilada, se secan sobre sulfato ragaésico, se
filtran y se destilan para separar el coroforno, El producto,
el 5-etil~2-(triclorometil )-5-m-dioxanametanol, destila a 124=-
1258C a uua presidn de 0,16 mm y ouando se zecrisvaliza de 175
ul de aexano da 10,9 & de un wabterisl Ddlanco cristalino, PeTe

aproximadanente 103-1048(C,

EJELPLO S

Una solucidn de 10 & de fosgeno exn 1480 ml de tolueuo se

enfria a 00 y se agita mieatras se ailade gota a gota durante
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un perfodo de 20 minutos una solucidén de 24,9 g de S-metil-2-
(triclorometil )=5~-m~dioxanometanol y 19 g de antipirina enn 50 ml
de cloroformo anhidro y se deja curante 16_n ras a lesperatura
anbiente, El olornidrato &e antipirina se filtra y el Tiltrado
se desitila para separar los disolventes, Ll residuo se enfria y
se aiiaden 150 ml de amonfaco acuoso frfo al 10/%. De la rezola

de reaccidn se separe un sdlico blanco. Se filtra y se seca y
después de reoristalizacién de benceno se obtienen 21,0 g del

ester del dcido carbdmico del b-metil=2-(tricloromeiil)=H=-m=-
dioxanometanol, gque funde aproximadamente a 129-15090.

El invento puede vealizarse de otras diveréas forras den
tro de los 1fiites de las reiviudlicaciones adjuntas,

Ia presecute solicitud que Eorrespoade a la presentada en
E.U.A., €L 3 de Cotubre le 1956, bajo el udmero 613,616 , se
20058 a los beneficios del artioculo 81 del vigente Estatuto so-

bre Fropiedad iundusirial.

HOoOTA

Los puntos de invenoidn propia y nueva que se presentan
para que segn objeto de esta solicitud de Patenite de Invencidu
en Espaila por VEINTE afios, son los siguientes:

19}- Un =:étodo para la prepacidu de uuevos compuestos qg
clicos caracterizaedo porque 8¢ nace reaccionar un coupuesto de

férmula general:

?Ha- OH

RPC-CHZ-OH

CH20H I
en €1 que R &8 nidréieno o unm alguilo inferior, con el hidrato

de un trihaloacetalde:ido ea presencia de wn agente de conden-
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8acidn desnidratante y si se Gesea haciendo resccionar el pro-

ducto de reaccid:n también con fosgeno y amonisco para obtener

un compuesto que Genga la férmula:

0,
ﬁ//// N FX,
R 2 cf'ﬁ

\ O

Y~-0CH
- GH/

) . 2 11
en la gque X es un naldgeno, R es aidrdgeno o un alquilo inferior

e Y es nidrézeno o carbanilo.

20,.- Un ndiodo de acuerdo con la reivindicacidn 1, carac-
terizado por el hecao de que el coupuesto gue tieme la férrula
general I es trimetiloletano o trimetilolpropano,

39,- Un método de acuerdo con las reivindicacidnes 1 6
2, caracterizado por el necho de gue el trinaloacetaldehido es

tricloroacetaldehido,

49,~ Un método de acuerdo oon cualquiera de las reivindi-
saciones 1 a &, ocaraoberizado por el neciio de que el agente de
condensucidn desqidratante es dcido sulfdrioco.

50,- Un método de acuerdo con cualquiera de las reivin-
disaciones 1 a 4, caracberizado por el uecno de que el producto
de reaccidn se recupera de le mezola de reassidn.

6&,- Un método para la preparacién de nuevos compuestos
cieclioos,

Tal y cowc se ha desorito en la Ilemoria que antecede y

para los fines que se nan especifilcado,



\4 Esta liemoria consta de c¢inoo nojas y la presente es-

critas a mdquina por una sola de sus caras,

L"r \:I‘i d [
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