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-MEMORIA DESCRIPTIVA

' Este . invento, sé re fiare a.un procedí imiento para' la.

preparación de nuevos compuestos N-hetérocíclicos dotados 
d e va 1 i osa s pr op i e d a de s fa rma c o 1 óg i c as. ,

Los, iminodibencilos e iminoestilbenos substituidos

en., posición .5 por un radical. hexaci6tilenimínoalkilo*"no áê.. - 

P.onpci.an'*â ĵ :e.r.íormen$ éAi.Ahox;a se ha descubierto .que los com­
puestos de esta clase, correspondientes a la formula general



Z - Am

en que,..'.- . ' ""
r. "i- X - -, signif ica. e 1. grupo et i ] e no ' o vinileno

. o respectivamente -CH=CH-, ' -- ,1' t-l..: -..
. significa hidrógeno, un átomo de.halógeno o un

' radicai' alki'lo o.a.lcóxi inferior)- .1.. "'Ili'"''
... significa hidrógeno, un átomo de halógeno o un

--..  radicai alkilo Inferior, . j

- Z significa un radical alkileno de cadena recta o 1 
r:-ramificada, con 6-atomos de carbono, a lo sumo, y 

Am* significa un radicai hexametilenimino, eventualmen 
- te substituido por, uno ó varios radicales de alqui

lo inferior, ....  , .
poseen vaiiosas ipropiédades fermacológicas/ én particular"ac 
ti vi da d.. àntialé rgic a,., an 11 emó ti c a, antic onvul siva y s ed ante,
y al mismo tiempo potencian la acción de otras materias me-: 
dicamentosas, en particular de los narcóticos. , . .g--;:/.

'ti 'La s s al e s amóni cá si cu a t ernarias que se. d e r i van' de
las bases tereiari as.pre cedentemente definidas, actúan "como 
ganglióplégicos .." . A  i -l- **tlr * t. - { - 1. l̂tliit' -.l:.'-"'-".



.Para preparar.los nuevos compuestos N-heterociclicos 

ce. la-fórmula'-general ,I, ' se calienta hasta el desdoblamien­
to.de'un.mol de anhídrido carbónico huí .'.coapuesto.de la fór­

mula general , h'"'

!
CO - 0 - Z - Am .

en que X, Y^, Y^, Z y Am ;tienen el significado indicado ah--. 

tes. - Los 'compuestos'de. la'.'-fóhmula.. general .11 por su"parte,"" 

se obtienen por ejemplo haciendo actuar fosgeno sobre compues 

tos de la fórmula general ...  ". *..

en queX, Ŷ ,, tienen el significado indicado antes,

p

haciend o rea cci onar 1c s 5-c ¡Lorocarbonil-iminodib ene i los

respectivamente -̂cíoro.carboni'l-i%ínp.est.ilhenos:...origiñago*s....'.
con aminoalcoholes -de:'la. fórmula' general



en .la que Z y Am tienen el s igni fi caá o ind icádo antes.
Materiales de partida dé. la formula generai 131 son, 

además del. iminodibencilo y .elìminoestilbeno, por ejemplo 

el 3**clpro-iminodibencilo, el 3-bromo-imincdibencilo, el

, HO - Z - Am , (IV) r

3 e t il-iminod ibencilo, el 3,7-diclcro-iminodibencilo, el 3,7-,

-dirnetil-iminodibencilo, el 3-cloró-iminoestilbeno, el 3-bromo

-iminoëstilbeno, el 3,7-diclorp-iminoestilbeno y el 3)7-dime- 

t il-iminoestilbeno. , - ; ' ... -

Como esteres reaccionables de aminoalcoholes de la

formula general IV cabe considerar en particular los haluros,
de. los -que merecen.mencionarse en detalle: el cloruro etílico 

,d^'-hexámetiienimi.np., el cloruro propílico de hexametieniminO) 

el cloruro isopropílico de hexametilenimino, el cloruro propí-

1ico de-gamma-hexameti1animino, el'clorure n-butilico de hexa 
metilenimíno', el cloruro etíli.co de' beta-(2-metil-hexametilen 

imino), el cloruro propílico de gamma- ( 2-met il-hexamet ii.enimi 
no),- el cloruro prcpílico de' g.amma-.(4-metil-hexameti'lenimi.no) 
el cloruro'propílico'de gamma-(2-etil-hexametilenimino), el

"cloruro .propílico- de ganima-(.2^n-propil-hexametilenimino) -y el 
cloruro propílico de gamma- ( 3 ̂ 4-dimet il-hexametilenimino) .

asi como los bromuros" y. yoduros correspondientes. ..
Otros'materi'.aiés'" 'de partida^apropiados, son por e'jém-

plo, el cloruro .n-butilico .de. gamm$rhexametilenimino que se . 
ob t'i en e ' pa rt i endo --d el. ' 1,3.-'bnt i le ngl ico 1. ¡por .re e c c i on con -c lo- ' 

ruro-de.acetilo para fermar 3"Cloro-n-butil-acetato,.reac- . 
ción de éste, con'rhexametilénin)ina.y transformación del gamma- 
-hexametilen-iminobutenol -originado en el.clcrur'o, y el cío-,



T.uro...',b lipp; ,dp'. gamma-h xame t i 1 en imino obt enibl e..

po r á d i cióq"d e. acid o bronihíd ri co a c lo rpro de beta-meta'íi lo

y. reacción.del .cloruro propílico. de gamma;rbTomo-bét'a^

originado con boxarne t ilenimina. =, . ". -. l;̂m-.-.-r': r/'--;rilpl'''p.;.-;./p.. '-''-1

...r.'. Por adición de esteres, ̂reaccionarles,!'en particular.^, 

háluro s . o súlfa-̂ as''̂ d̂e..,;â cchbl'ê 'íalifá.t.icos .o', arali'fa.ticpá..... 

por ejemplo ge' yoduro .deómetlio, sulfato de dim'etilo, brqmu- . 

re de etilo, yoduro de otilo o cloruro d e bene ilo, se origi­

nan de.las áninas terciarias de la formula general I, de mane­

ra ordinaria, 'compuestos, amónicos mono cuaterna rio s e n  que .

reacciona el grupo An. J, p.̂.-. '; y'' - " i-

Con ./ácidos inorgánicos' u :ófgánicos, como el ácido 

clorhídrico,' el ácido bromhídri.co, el ácido sulfúrico, el 

ácido fosfórico, el ácido metansulfónico, el ácido etandisul- 

fónic'o, ' el ácido acético, el ácido cítrico,. el ácido mélico, 

elmácido "Succ'.ínicó., .el ácido fumárico, el ácido maleico, ely 

"a cido tarta ri c o, el á c i d o; benzoico- y. e 1 ' á c id o f'tá lie o ,.¿.la s. 'f 

bas es tere ia rlá s forman sale s que s on en: par te .'s oluble s' en 

agua.--3 .Ag;-.. - p- "" .J.L -g 1 pg''" P._.pr .1

. 31 ejemplo que sigue tiene por objeto explicar, con

'mayor...detalle la preparación de l.os nuevos-compuestos. En 

..él, , las partes significan.partes enPpesb, y éstas se ref.ie-. 

ren a los volúmenes cono los gramos a los centímetroállcúbicos 

Las temperaturas están registradas en grados Celsius'.

E J E  M 'T L O'h - 1 '11.:.r - .<- -  1 g_'l.....-pIJ*'-,--..-;!.'.'1 . ,* -
.. .Se.,di..suelveíi-j'untas", en 100 volúmenes-de. tolueno, 

l'2,'85-,part 6'spde."n.lpĵ rq.g.el.-á'CÍd.Q-'*.lmino.bi'béRCÍI-5̂ ca'rbox.í.c*' 

lico'l.y 19'-pa^'t'gs'^'ae..l-gámma^Mx^metllenimíR.opropa:nolp^repata 
do por hidrogenác ion de áster étiIicQ.,,del áci'd'o 

.mé^Ilen iminoprp.pló n i ó p " " c e n  éter, p. eb. 1 1 7 - 1 2 4 ° )



La mezcla se mantiene durante 20 horas en reflujo, vivó. Des-- - 

pues del enfriamiento, se succiona del clorhidrato de gamma-he- 
xame ti len-iminopropano1 originado. El residuo es un aceite J 
incoloro, que se compone de áster (gamma-hexametilenimino)-
propílico del ácido iminodibencÍl-5-carboxílico. El clorhi-'' 

drato, preparado non ácido clorhídrico alcohólico, fuhde 

a 161-163° (en etanol absoluto)^.... ; ", ..y-".
16 partes del áster (gamma-hexametilenimino)-propílico 

dpi ácldo iminodibencil-5-carboxíli co se mantienen durante 1 ., 
1/2' horas a 180-250° con presión de 15 Torr. Después de-cesar 

el desprendimiento' de COg, se hestila, con.lo que se obtiene el 
5-( gamma-heXámetiléñimino-propil')'-imihod'ibehcÍlQ, de- punto de''

ebullición 149°/0,0005 Torr - 193°/0,003 Torr.
El clorhidrato, preparado con ácido clorhídrico aleo-

hóllco, funde a 184-187° (en etanol absoluto).
De manera análoga se obtiene: - .

-el 5-ígamma-hexametilenimino-n-butil)-iminoestilbeno, de p.

eb.0^03 200-205°, " -
-el 5-(gamma-héxametilenimino-n-butil)-iminodibencilo, de

P ' ^  0,035 195-202°, J*:.
-el 5-ígamma-hexametilenimino-beta-metil-propil)-imino diben- 

cilo, de p.eb.Q 220-231°; clorhidrato, p.f.168-172° 
(acetona), ... . y--- ' .

-el 5-(gamma-hexametilenimino-propil)-3-cloro-imínodibencilo, 

de p.eb.Q ^230-240°, /
-el 5-í gamma-hexame11 leniminó-pr opil )'-3,7-dioloro-lminodiben- 
. cilo, de p.eb.^ 230-240°, p.f. 57-58° (en acetona).



I-Des cr.íto e l ': ihveñ't o se - áeciaran* nuevas v de.propia 
invencionl ..las''siguí ehbcá''',ré.iyî

suizas N&-2153/60 del 26 de febrero de 1.960 y 1S05/61 
del -15"'defebrero de- -1. 961,. exi s t i endo en ambas un i dad,, de 1.*. 

invención.

' 1 . . Procedimiento para ,1a..preparací.ó

'.compuestos lí-he tero  c íc l ic o s  , , 'c a f á c t e n i f á d ó ^

compuestos dé l a  fon-mula". general - 1 ' . . 1  ..̂ -'1

en que ...'
. x

- Yg

significa el grupo et ileno o vinileno, -OHg-CH^- 
o respectivamente -CH=CH-^
significahidrógeno,un átomo de halógeno o un 
radical alquilo o alcoxi .inferior, * 
significa hidrógeno, un átomo de halógeno o un

' radical alquilo inferior,
Z significa un radical alquileho de cadena recta o 

ramificada, con 6 átomos de carbono a lo sumo^ y 
. Am significa un radical hexametilenimino, eventual-



mente substituido'por uno o .varios radicales al-\
- 'jqui.lo-inferiores) - . ,

así.corno, si se desea,.sus sales o compuestos afónicos cuater 
narios, calentando un compuesto de la fórmula general

en. que X , , Y2  ̂ -S y ám tienen el significa indicado antes,
hasta el desdoblamiento de un mol der anhídridó carbónico.

2. Procedimiento para la preparación de nuevos 'com­

puestos N-hetéroclelíeos. - l.r "'"''ti.

S.egún se- describe'y reivindica en ;la pfesente.?memoria 
que consta, de ocho páginas foliadas y. escritas.a máquina.por
una sola de ..sus caras. "

Madrid,a 25 de febrero de 1.961 
- , , J.R. GE.IGY A.G. ' " -
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