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;.l ~ Esta invenc1on so relaciona con el mavo oompuesto 1, l-iLcicloeXLJ

2-(c-p1perldil Jetileno,

Bl nusvo compuesto tiene la firmulat

OOOI

:é eﬁ la que S 31gn1f10a que el anlllo ;sta suturadQ.
) 16;' ‘;- ‘Bl oompuCSto pus de propararse como la- basn 11bre 0 como uné sal .
;Ide adicion aclua. Puede prepararse mpdmante la d@sbldrataclon el co-t:
‘:;~;;‘xi.‘“ : %rfespondlente etanol de plperldlna o 2 partlr del oorrespondlente eta
N a§l de pir1d1na bldrogenado prlmeramente el anlllo de p1r1d1na y
Fﬁz:: L e f:deshidratando.luggoo La operacion de deshidratgclon puede efectuarse 
15 ‘ imedianféxcualguief égente deshidratante convencional, tal como écido
| fosférico w), oloruro ae throgeno alcohollco o aoldo tolueno sul-
f‘i '  | fonleo. La hldrowena01on ael anlllo de plrldlna del producto 1nterme-‘

dlo se reallaa mediante procedlmientos normales de nwdroeenaclon.

¥l nuevo compuesto 1:) flslolomlcamente actlvo cemo dilatador de le

20 ',looronarza y es utll para ol tratamlnnto de enfermedades cardlaoas cuan
,do se raequiere un incremento afluJO de sangre al miocardio. Es espe— '
!cialmente util en el tratamiento de la angina de pecho, tanto profllqg
ticemente como para reducir ia ﬁecesi&ad de nitro-glicerina en ata~
:iquesaagudostjerQe un efectovreletivaﬁente menor gobre la presion san~
25 ‘éguinea periférica que algunos ofros dilatadores de.la corbnaria, por

eiemplo la nltro—vlicerlnao

q'i El nuevo compuesto de la presente 1nvenoion es efectivo administra- k
{dp orglmente, pudiendose aplicar en cualquier unidad»de dosiflcaoipn_a,
;razon de 100 mg a 2000 mg por dia, segun preser1pcvon xacultativa, en .
i

30 vmsta de las condlclones del paclente y de la gravedad de la enfermednd
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.- a trvtar. CH compuesto es eficaz e ;orna de su base llbre o como sa-
?les de adicion acida ¥ nuede administrarse en'tabletas, capsulas, ja—
:rabes, suspensiones ¢ en otras formas de unidades de dOSlfiCdGion con-

1‘venientes.,

Ccidn de fenil—lltlo a 35 granos de alfanploollna erl 2“0 ml de eter

1 tir de una mezcla de acetato de etilo y ntanol para dar 66 gramos de

" . 81 producto, hldrooloruro de 1 l—dlciloex11-2—(z-plperidll)etanol,

cristalizd a partir de una mezcla de acetato de etilo y etanol en fore

 ceno a una susueasion de 5,4 gramos de briznas de lltio en 145 ml de

yluego, en una hora, 67,5 grwmog de dic*cloezil cetona en 200 ml de

~horas y descompue ta luego con una soluolon saturdda de cloruro amo-'
‘nico. La capa - de eter, desﬂues de secarse sobre oultato magaesmco,fue
“aeidulada oon oloruro de hldrogeno aloohollco. El producto, hldroclo-l

riro de 1 l—dzolcloeyil~2—(c—piridzl)etanol, fue recriﬂtallzado 8 par=

‘de oxido de platiro a una presidén del hidrdgeno de unas 60 libras.Se

- 267625004°

' RTEMPLO -

1, 1—diozoloex11—2—(a—plrmdll)etanol

Se anadio ldmamente ung solu01on eterlca de 61 3 granos de bromoben
eter. Despues que hubo reacolonado Lodo el lltio, se afisdid la solu- ‘
v se aglto la’ solu01on duvante una hora. A esta soluclon se aﬁadleron,

benceno 9800, La megcla de la rea001on fue ref1u1da durante ouatro

un solldo blanco, fundente a 195-197 C,
7 1 l—dlololoexll-Z- 2= i erldll etanol
- Se hidrogeno una solueion alcoholloa contenlendo 2C gramos de. la

sal hidrocloruro de l,l-dioiloexil—2-(2-piridil)etanol en precencia

separo el catallﬁcdor ¥y se 1et1ro €l alcohol bajo reducida pre51on.

ma de sélido blanco, con punto de fusidn a 260-261°C.

1,1 -dlciloexll—Z-(_—plper:dil)et:leno

Se deshidrstaron 15 gramos de hi drccloruro de 1 l—dlclloex11-2-(2-

pzperidll)etanol con 25 ml de a01do fosiorlco al 85% & la temperatura P




10

20

25

30

SFOUN

i et;leno, de formula

e

del bafio de vapor dé agua. Se -afiadieron 200 ml de sgua a la mezcla en
. .‘o : - .,-“ . ) = ., . ‘.’ . - . o ’ »
reaccion y se neutralizo la solucion con una solucion de hidrdxido so-

"dico.al 10%,. La basé'libré fue absorbida en éter, secada sobre sulfato

' magnésico y la solucidén étérica acidulada con cloruro de hidrdgeno al-

‘lcohélioo; £l producto,;hidrpclbruro de‘l,l—dicicloexil;z-(Z-pipéridil)

letiléhd, cristalizo a paftir‘de aoéfato &9 95110, éonienieﬁdo un veéfi

! gmo de alcohol, en forma de solido blanco con punto de fu31on & 152-

| n4°co '
REIVINDILACION“S

En resumen: Le Patente de Invenclon que se soliclta recaera sobre,

las relv1ndlca01ones slguientest

v

- CE = 0

NGO

en la que S signifioa que el anlllo nsta. saturado, y las sales de

! ad101on aclda del mlsmo, oaraoterlzado por 1a.desh1drataclon del l l—

~dlcicloexll-e-(d'plperldll)etanol, de xormules

- O
o

en la que S slgnlflca que el an1110 esta saturado, y, si se desea,

por la formacidn de las sales ‘de adlczon aclda.

28 .—'Proceso segun la reivindicacion, 1, caraoterlzado por el he—
.cho de que la deshidrataclon se efeotua medlante acido fosforico,clo—

ruro de hldrogeno alcoholloo o 4cido tolueno sulfonico.

i W e

38 Se reivindica por ultimo como objeto gobre el que ha de recaer

" la Patente de Invencidn que se sollo1taz "PPOCESO PARA LA PREPARACION

 "‘1 «~ Proceso para le prepara01on de 1 l-dloioloex1l—2—(2'piperldll)
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| DB 1,1-DICICLOEXIL-2( 2'-PI.L~r.RIDIL)BTILENO, Di; FORHUIED

. S . ‘ ‘
N - " - 'o-tI
5 '
Todo conforme queda desomto ¥ relvmdlcado en la presente memo—
rla, que consta de c;mco paglnas mecwnogra.fladaso
S S Madrid, 23 mayo 1961
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