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w PROCEDILIFNTO PARA PREPARAR &~(3,3-dimotil-l-acetidinil)-

2,6~dimetilacetanilida ». P

prioridad de solicitud patente italiana ne 17025 del dfa 14
de Cctubre de 1959. - :
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K1 pressnte invento se refisre a uh nuévo

i |

agente terapduticc. ids particulamente el compussto del imven |
to es - (3,S-dimetil-l-acetidinil)-2,6-dimetilacetanilidé

de la férmula
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Bl nuevo compuesto se ha encontrado comp

|

altamente eficaz para anestdsico local. Su actividad ha deumos' . -
!

trade ser mds alta que la de' cocaina y lidocaina y su toxicided
es suficientemente baja para permitir su edministracidn inodue
al hoibre. , :

La siguiente tabla da los resultados deX |
una comparacidn entre dbsis isodindmicas de &~ (B,S-dimetiﬁ;
l-acetidinil)~2,6-dimetilacetanilida (DAD) y de lidocaina en

experimentos realizados sobre animeles.

Tabla
Désis y concentracionss FProporeidn '
isodindmicas. E
Lidocaina DAD Lidocaina/DAD
Anegtesia superficiel
{conejo) 1% 0.85% 4

Anestesia de infiltre > y
cidn (cobayo) 1% ~0.25% =4 %
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Table

Désis y concentraciones Proporciqn
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Lidocaina DAD Lidocai ng/ DAD

isodindmicas.
! |
Anestesia en blogue ‘
(cobayo) : 6.15%0 2.63%. 2,11 |
. | i
Anestesla extradural L
lombo-sacral (rana) 2% 0.5% ~d
|
Anestegsia de transmisidn ‘ ]
neural (sciatic-gastroc-
nemius, rana) 0.5%. 04 2%e 2.5 !
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El producto se utiliza preferentemente én

la forma de sales de adicidn con dcidos minerales no t6xicés~

Las désis se varian de acuerdo con el efeg
to doseado. Tn todo caso, estas dosis son muchd mas bajas due
las correspondientes dbsis de lidocaina. Z
Bl procedimiento para preparar el nuevo |

compuesto comprende el afiadir gredusluente al hidrocloruro

de una 3,3-dimetlilacetidina una cantidad equimolecular de

o - cloraceto-2,6~xilidide en presencia de un exceso por en}

1

i
cime de dos equivalentes y preferentemente 3-5 equivalentes,

de una amine alifdtica terciaria, tal como trietilamina, ena
un disolvente organico inerte. la solucidn se calienta des-}
puds a 50-802C, se filtra, se quita el disolvente y el resi% {
duo se destila en vacfo. 23{
%l siguiente ejemplo es ilustrativo del | é

i

invento.
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4 una solucidn de 41 g. de hidrocloruro de 3,3-
dimetilacetidina v 93 g. de trietilamina en 400 ml. de bence-

no anhidro se afiaden gradualmente apitando a la temperatura en

bients 60 g, de A= clorocaceto-2,6-xilidida. La solucidn s?

l
| calienta despuds a alrededor ds 7¢9%C duraante 5 horas, se ril-

tra v evapora hasta la sequedad., Tl regiduo se destila y re-
{

|
coge a 175-1859G,0.5 mm. Punto de fusidn 93-95¢, Rendimiento
55 g. Hidrocloruro: punbo de fusidn 195-1979,,
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la presente patente de Invencidén comprende
lag siguientes meivindicacionss: 1:

l.~ Frocedimisnto para preparar A- (3,3-

dimetil-l-acetidinil)-2,6-dinetilacetanilida , de la rérmuJ;.a
{

GHS GH& CHS ‘

% \- - NHCOCH, 17/ c |
/ ) / R i
m‘_‘ X \‘\ . i
CH, vird O, |

caractarizado porque comprende el sfiedir gradualmente un eq;ui-

valente molar de & -cloroaceto-2,6-xilidida al hidrocloruro

1

de 3,3-dimetilacetidina en presencia de un excesc por encima
|
de doseguivalentes de une amina terciaria alifdtica en un di-

solvente orzdnico inerte, calentando la mezcla a una teupe ra~
\
tura de 50 a 802, filtrando, separando el disolvente y desti-

lando el residuo en vacio. Y
2.- Procedimiento segdn la reivindicacidn,

1, caracterizado porqus la amina alifética terciaria es tmgtij

{
| 1
1

lamina. :
3.~ Procedimiento segun la reivindicacién}l,

caracterizado porque el disolvente orgdnico inerte es bencex’;o.

4.~ Frocedimiento para preparar A-(3,3- ’
dimetil-l-acetidinil)-2,6~dimetilacetanilida. o
: Pyl

Segdn se describe y reivindica en la presa}n—’

te wemoria descriptiva. Y que consta de séis hojas foliadasg
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