
p - 23.522

5

MENORIA. DESCRIPTIVA
que se presenta para unir a la solicitud

d e

PATENTE Ü E INVENCION
formulada el 10 de Octubre de 1962, con el nc 2&L.441

e n

E S P A Ñ A  

por VEINTE años
a nombre de DEUTSCHE 001D-4JFD SILBER-8CHEIDEANSTALT VORMALS 
ROBSSLER, entidad alemana, establecida en Ueissfrauenstrasse 
9, Frankfurt (Main), República yederal Alemana, por:

" UN PROCEDIMIENTO PARA IA FABRICACION DE COMPUESTOS FAP.MA- 
CEUTICOS "

La invención se refiere a la fabricación de nuevos
compuestos farmacéuticos valiosos, de la fórmula general

de sus sales o de sus compuestos cuaternarios. En esta fór- 

10 muía, R' es hidrógeno o un grupo hidroxilo; AlcP* es un gru-
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po alcohileno saturado, recto o ramificado, con uno a 
cuatro átomos de carbono, en el que por lo menos 2 áto­
mos de carbono forman la cadena entre el grupo CR* y el 

4 2grupo NR ; AlC es un grupo alcohileno inferior, satura­
do, recto o ramificado, con por lo menos 2 átomos de car­
bono como cadena entre el grupo y el radical fenilo; 
R" y R son iguales o diferentes, y representan hidróge­
no, halógeno, un grupo hidroxilo o un grupo alcoxi; 
es hidrógeno o un grupo alcohilo inferior.

Estos compuestos pueden prepararse de acuerdo con 
la invención de manera distinta, por ejemplo, se puede 
hacer reaccionar un compuesto de la fórmula
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Se forma así, con la introducción del resto tienilo, un 
compuesto de la fórmula
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el cual se puede transformar mediante reducción, de una 
manera conocida, en un compuesta de la fórmula
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También ae puede partir de un compuesto de la fórmula:
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y hacer reaccionar éste con un compuesto de la fórmula
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De este modo, se forma asimismo un compuesto de la fórmula 
IV, el cual, como se ha señalado arriba, se puede reducir 
de manera conocida a un compuesto de la fórmula V .

Es posible, además, hacer reaccionar un compuesto 
de la fórmula
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o sea mediante una condensación reductora. Se forma asi di­
rectamente un compuesto de la fórmui.a V.

Las bases así obtenidas se nueden transformar con 
ayuda de ácidos orgánicos o inorgánicos, en las correspon­
dientes sales. También se pueden obtener las correspondien­
tes sales cuaternarias, con ayuda de halogenuros de metales 
alcalinos u otros derivados de ácidos alcoholados.

Los nuevos compuestos y sus sales poseen valiosas 
propiedades estimuladoras ¿el sistema nervioso central y 
dilatadoras de la coronaria.

Ejemplo:

Se enfría a 15eC una solución de 12,8 gramos de bu- 
til-litio (0,2 moles) en 2o mi de éter absoluto. Seguida­

mente, se añaden, gota a gota, 8,4 gramos de tiofeno (0 ,1  

moles) a esta temperatura. Al cabo de media hora se enfria 
a 5SC, y se añeaden 26,7 gramos (0,1 mi) de 2-^ IT- 3* -fe- 
nll-3 '-oxo-propil-(l') j -ajnino-3-fenil-propano en éter. 
Después de la adición se agita todavía durante una hora y, 

seguidamente, se descompone con solución de íTH^Cl acuoso, 
bajo enfriamiento, se separa la capa de éter y se trata de

3 *-fenil-3'-tienil-propeno.la manera usual. El pr- 
-(2 *)-gl-(l') j -amino-3-fenil-propano formado tiene un 

punto de ebullición de 235 a 241PC, a un vacio de 2 mm. La 
base forma un clorhidrato que tiene un punto de fusión de

190ec. <33 e  ,, 3^  O' i -i.
30 38,7 gramos (0 ,1 mol) de este hidroxi derivado se
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hierven a reflujo, durante dos horas y media, con una mea^- 

cla de 62 mi de CH^COOH, 0,4 gramos de fósforo rojo, 1,2 
gramos de iodo y 1,2 mi de agua. Después de terminada la 

reacción, se trata de manera conocida, se concentra la so-

sión y 280 a 3006C de temperatura. I,a base se pueden trans­
formar en el clorhidrato que funde a 174aC.

La presente solicitud que corresponde a la presen­
tada en la República Federal Alemana, con fecha 10 de 
Noviembre de 1961, bajo el pe D 37431 IYb/12q, se acoge 
a los beneficios del artículo 51 del vigente Estatuto 
sobre propiedad industrial.

Los puntos de invención propia y nueva que se pre­
sentan para que sean objeto de la presente solicitud de 
Patente de Invención en España, por VEINTE años, son los 
siguientes:

1.- Procedimiento para la preparación de compuestos 
de la fórmula general

- N O T A

4

Ale2

-  5 -



en la cual R' es hidrógeno o un grupo hidroxilo, Alo^* es 
un grupo alcohileno saturado, recto o ramificado, con 1  

a 4 átomos de carbono, en el cual por lo ráenos 2 átomos 
de carbono forman la cadena entre el grupo CR' y el gru- 

5 po HR^, Alc^ representa un grupo alcohileno inferior, sa­
turado, recto o ramificado, con ñor lo menos dos átomos
de carbono como cadena entre el grupo NR^ y el resto fe- 

2 1nilo, R y R son iguales o diferentes y representan hi­
drógeno, halógeno, un grupo hidroxilo o un grupo alcoxi, 

10 representa hidrógeno o un grupo alcohilo inferior, ca­
racterizado porque

a) se hace reaccionar un compuesto de la fórmula
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20 con un compuesto de la fórmula
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y el compuesto obtenido de la fórmula

OH

^3  ̂44^
6



5

10

15

20

25

30

se transforma, mediante redacción eventual, en un compues­

to de la fórmula

O -:-'?
Alcl
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b) porque un compuesto de la fórmula
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se hace reaccionar con un compuesto de la fórmula

J  „ MgBr
para obtener un compuesto de la fórmula

y se reduce éste, eventualmente, a un compuesto de la fór­
mula 28l 44t
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c) porque se hace reaccionar un compuesto ce la fórmula
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para obtener, mediante condensación reductora, un compuesto 
de la fórmula
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2 .— Un procedimiento para la fabricación de compues­
tos farmacéuticos.

Tal y como se ha descrito en la Memoria que antecede 
y para los fines que se han especificado.
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La presente Memoria consta de nueve hojas, esori
tas a máquina por una sola cara.

Madrid, 1 6 MAR. 1963
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PPR.
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