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MEMOFTA DESCRIIDIVA
que se presenta para unir a la solicitud
d e
PATENTE D E  INVENCION
formulada el 10 de Octubre de 1962, con el n¢ 281.441
en
FSsPAfa
por YVEIMNTE aiios
a nombre de DEUTSCHE GOLD-‘UND’ SILBFP -SCHEIDEANS TALT VORMALS
ROESSIER, entidad alemana, establecida en Weissfrauenstrasse
9, Trankfurt (Main), Repiblica rederal Alemana, por:
" UN PROCEDIMIENTC PARA IA FABHICACTON DE COMPUESTOS T'ARMA-
(EUTICOS *

— -

La invencibdn se refiere a 1a fabricacibn de nuevos

compuestos farmacéuticos valiosos, de la férmula general

Alc™
5 4 (1)
p_il.c2
|
n?/(; R?
de sus sales o de sus comvuestos cuaternarios. Bn esta fér—
10 mula, R' es hidrégeno o un grupo hidroxilo; Alcl es un gru-
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vo alcohileno saturado, recto o ramificado, con uno a
cuatro dtomos de carbono, en el. que por lo menos 2 &to-
mos de carbono forman la calena entre el grupo CR' y el

4 2

grupo MR 7 Al0® es un grupo alcohileno inferior, satura-

do, recto o ramificado, con por lo menos 2 £tomos de car-—

4

bono como cadena entre el grupo " y el radical fenilos

2 3

R ¥ R’ son iguales o diferentes, y representan hidrbge-

no, halégeno, un grupo hidroxilo o un grupo alcoxi; R4
eg hidrégeno o un grupo alcohilo inferior.
Rstos compuestos pueden prepararse de acuerdo con

la invencidén de manera digtinta. Por ejemplo, se puede

hacer reaccionar un compuesto de la férmula

Ale (11)

con un compuesto de la férmula

14 -(;]

se forma asi, con la introcduccibén del resto tienilo, un

compuesto de la foérmula

on
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el cual se nuede transformar mediante reduccién, de uoa

manera conocida, en un compuesto de la férmula

O-¢ -
“ (¥

(v)

Pambién se puede partir de un compuesto de la féimula:

0
\
f i
Alcl
\
wr?
!
Alc2
|
R2. R 3

(v1)

y hacer reaccionar éste con un compuesto de la férmwla

N
- MgBY

(viI)

De este modo, se forma asimismo un compuesto de la férmula

Iv, el cual, como se ha sefialado arriba, se puede reducir

de maners conocida a un compuesto de la férmula V.

Es posible, ademfs, hacer reaccionar un compuesto

de la fo6rmula

me4

con un compuesto de la férmula

(X)
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R3
0 sea mediante una condensacibén reductora. Se forma asi di-
rectamente un compuesto de la férrula V.

Tas bases asi obtenidas se »ueden transformar con
ayude de fcidos orgénicos o inorghnicos, en las correspon—
dientes sales. También se pueden obtener las correspondien-
tes sales cuaternarias, con ayuda de halogenuros de netales
alcalinos u otros derivados de {cidos alcohilados.

Los nuevos compuestos y sus sales poseen valiosas
propiedades estimuladoras cel sistema nervioso central y
Gilatadoras de la coronaria.

Ejemplo:

ge enfria a 15¢C una solucién de 12,8 gramos de bu-
til-1litio (0,2 moles) en 20 ml de éter absoluto. Seguida-
mente, ge afiaden, gota a gota, 8,4 gremos de tiofeno (0,1
moles) a esta temperatura. AL cabo de media hora se enfria
a 590, y‘se aftaden 26,7 gramos (0,1 ml) de 2—§ W= 3t —fe=-
nil-3r—oxo=-propil~(Ly) ; ~tmino-~3-fenil-propanc en éter.
Después de la adicibn se agita todavia durante una hora y,
seguicamente, se descompone con solucibdn de NH401 acuoso,
bajo enfriamiento. e separa la capa ce éter y se trata de
la manera usual. Bl M- % = 3tefenil-3'-tienil-propeno-~
=(2%)=gl=(11) ; ~amino~3-fenil~propano formado tiene un
punto de ebullicidén de 235 a 241e¢, & un vacio de 2 mm. Ia

o

base forma un clorhidrato gue tiene un punto de fusién de

1900C. : éz s R

38,7 granos (0,1 'mol) de este hidroxi derivado se
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hierven a reflujo, durante dos horas y media, con una mesg
c¢la de 62 ml de CHSGOOH, 0,4 gramos de fbésforo rojo, 1,2
gramos de iodo y 1,2 ml de agua. Después de terminada la
reaceibn, se trata de manera conocida, se concentra la so-
lucidn etérea y se destila el Z-E M= 3t-fenil-3*t—tienil-
—propil~(1') g —amino-~3~fenil-propano, a 0,5 mm de pre-—
sién y 280 & 30000 de temperatura. Ta base se pueden transe
formar en el clorhidrato que funde e 174¢C.

Ia presente solicitud que corresponde & la pregen—
tada en la Replblica jederal Alemsna, con fecha 10 de
Moviembre de 1961, bajo el Ne I 37431 IVvb/l2q, se acoge
a los beneficios del articulo 51 del vigente Estatuto

sobre Propiedad Tndustrial.

~-NOTA -

Los puntos de invencidn propia ¥ nueva que se pre-—
sentan para que sean objeto de la nresente solicituc de
Fatente ce Invencién en Espafia, por VEINTE afios, son los
siguientes:

l.= Procedimiento para la preparacidn de compuestos

de la férmula general

R
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en la cual R' es hidrégeno o un grupo hidroxiio, AiO
un grupo alcohileno saturado, recto o remificaco, con 1
a 4 4tomos de carbono, en el cual vor lo menos 2 4tomos
de carbono forman la cadens entre el grupo CR' ¥ el gru-
o HR4, A-lc2 representa un gruno alcohileno inferior, sa-
$urado, reecto o ramificado, con mor lo nenos cos &tomos

¢

de carbono como cadena entre el grupo NR' y el resto fe-

nilo, R2 ¥y R3 son iguales o diferentes y representan hi-
drbgeno, halbdgeno, un grupo hidroxilo o un grupo alcoxi,

PL4 representa hidrégeno o un grupo alcohilo inferior, ca-~

racterizado porque
a) se hace reaccionsr un compuesto de la fbrmula
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con un compuesto de la férmula

Li—[sj

y €l compuesto obtenido de la férmula
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to de la Férmula

'

se hace reaccionar con un compuesto de la férmula

N
= [18BY

para obtener un compuesto de la férmula

on

|
‘ N

A}cl
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Alc
\

A

R® - R’

2

y se reduce éste, eventualmente, a un compuesto de la fér-

o 081441
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para obtener, mediante condensacidén reductora, un compuesto

de la férmula
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2.~ Un procedimiento para la fabricacién de compues—
tos farmacéuticos. 2 8 i 4 4 l
Tal y como se ha descrito en la Memoria que antecede
30 ¥y para los fines que se han especificado,
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tas a midquine »or una sola cara.

Madrid, 1 b MAH 1963
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