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’ MEMORTA DESCRIPTIVA
que ,se presenta para unir a la solicitud
' d e
PATENTE DE INVENCION
en
ESPAREA
pox VEINTE anhos
a nombre de DEUTSCHE GOLD-UND SILBER-SCHEIDEANSTALT
VORMALS ROESSLER, entidad alemana, establecida en
Weissffauenstrasse 9, Frankfurt, (Main) Alemania.
por:
" UN PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE DIA-
' RILAMINC DERIVADOS DE ARILAMINOALCANOS "
La invencidn se refiere a nuevos derivados
diarilamino de arilamincalcanos de la formula general:
Arl = N - ar
2
Alc1
R - N

de sus sales o de sus compuestos cuaternarios. En esta
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férmula Arl ¥y Ar- significan restos fenilo y/o pi%iﬁifE;;z
iguales o diferentes que también pueden estar sustituidos
por haldgeno y/o un grupo alcoxi. Alc1 es un grupo alco-
hileno con uno o dos &tomos de carbomno, R significa hidré
geno o un grupo alcohilo inferior Alc2 es un grupo alcohi-
leno de cadena recta o ramificada con dos o tres atowmos de
carbono; de los cuales por lo menos 2 &tomos de carbono de
la cadena estln entre el &tomo de nitrdgeno y el resto fe-
nilo. R2 y R3 son iguales o diferentes vy significan hidré-
geno, haldgeno, grupos hidroxi, alcoxi o acetoxi.

De acuerde con la ‘nvencidén se pueden prepa-
rar tales compucstos, haciendo reaccidnar um compuesto de

la férmula general

con separacidn de halogenuro de hidrdgeno. Para ello se
trabaja convenientemente en presencia de un aceptador de
&cidos bidsico, por ejémplo amida sddica, a temperatura
elevada y en presencia de umn disolvente.

Otro procedimiento para la preparacidn de

los nuevos compuestos consiste en hacer rcaccionar un com-
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puesto de la férmula general

arl - N - ar?

|
CH
" 2
Alc
]
Hal

1

con un compuesto de la foérmula

con separacidén de halogenuro de hidrdgeno. Para ello se.
trabaja también convenientemente a temperaturas elevadas
Y en presencia de un aceptador de &4cidos en un disolvente.
Seg@n otro procedimiento para la obtencidn
de los nuevos compuestos, se hidrogena de manera conocida

un compuesto de la férmula general

Al - N - ar® 3 Arl-N - ar?
] H 1
cC =20 Ale
| !
alct C =0
§ I o
&' - N ! - N
| 2
A

con lo cual se traslada el grupo carbonilo al grupo metie
leno. Para la hidrogenacidén se pueden utilizar los medios
generalmente conocidos, por ejemplo el hidruro de litio ¥y
aluminio, u otros hidruros complejos de boro o aluminio.

| Los compuestos de carbonilo empleados para

ello como productos intermedios se pueden preparar hacien-
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do reaccionar un compuesto de la fdérmula general

Hal b Hal
1 s
C=0 alet
! t
Alcl C =20

1 ! 1 !

R°- N R~ N

& bien un compuesto de la férmula general

1 2

ar! = N - Ar 6 Arl- N - ar?
) 1,
C =0 - Alc
" )
Alcl C =0
) !
Hal Hal

con una amina de la férmula general

HN - R'

Finalmente, es también posible obtener los nuevos compues-
tos mediante comdensacidn reductora de un compuesto de la

férmula general

Arl-N-Arz é Arl-N-Arz
s t
CH, CH,
4 $ 1
R" - C c
" / \
0 o ©
t 5
r> g®

con un compuesto de la férmula general
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En estas Gltimas formulas Résignifica hidrogeno o un gru-

5

po metilo, siendo R y R6 restos alcohilo inferior.
Los'compuestos basicos obtenidos segin el
procedimiento descrito, se pueden transformar de manera co-
nocida en sus sales o compuestos cuaternarios.
Los nuevos compuestos son productos farma-

céuticos valiosos; especialmente tienen buena actividad die

latadora de la coronaria.
EJEMPLO__I

Se mantienen a 1402C durante 15 minutos, 12,3
g de l-fenil-2-aminopropano y 22,2 g de difenilamida del
&cido cloroacético. La mezcla resultante se alcaliniza en
presencia de benzol, y se elabora la capa de bemnzol. Dese~
pués de evaporar el benzol se obtiene la difenilamida del
&cido N-/ l-fenil-propil-(2)_7-amino-acético, la cual di-

3 de acetona se transforma con &cido clor-

suelta en 40 cm
hidrico isopropandélico en la sal clorhidrato que funde a
212-214¢cC. |

En 4,1 gramos de hidruro de litio y alumi-

nio suspendidos en 250 gramos de éter dietilico, se intro-

ducen a 252C en el espacio de 20 minutos, 31 gramos de di~

- fenilamida del &cido N-[‘l-fenil-propil-(2)_7-aminoacético.

Se mantiene la temperatura todavia durante 50 minutos a 30oC
v, seguidamente, se calienta durante una hora hasta ebulli-

cién a reflujo. Después de enfriamiento se descompone cui-
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dadosamente con agua, se seca la capa etérea y se concen-

tra. El residuo, la N'-['l-fcnil-propil-(a)_7-N"-difeni1-
etilenodiamina, destila a 0,2 mm de presidn entre 180 y
2002C. Rendimiento 10,5 gramos. El clorhidrato de la ba-
se funde a 180-1822C.

A 2,5 gramos de hidruro de litio y aluminieo
suspendidos en 200 gramos de éter dietilico y 20 gramos de
tetrahidrofurano, se afiaden gota a gota a 252C, 19 gramos
de /"1’-fenil-propil-(2)-7amida del &cido / fenil-piridil-
(2)-amino_7-acético disueltos en 80 gramos de tetrahidrofu-
rano, se agita al cabo de una hora a la temperatura ambien-
te y se calienta seguidamente hasta .ebullicidn durante 45
minutos., Después de enfriamiento se descompone con &ster
acético y agua para separar el exceso de hidruro de litio
y aluminio, y se separa la fase orgadnica. Después de se=
car y concentrar se obtienenm 19 gramos de N'-/ l-fenil~
propil-(2)_7-N"-/ fenil-piridil-(2)_/-etilenodiamina toda-
via impura, que forma después de varias fecristalizaciones
una sal maleato de punto de fusidm 136-138¢cC.

Esta solicitud que corresponde a la presene-

tada en Alemana, el 14 de Diciembre de 1961, bajo el nGme-

‘ ro D 37.673 IV/b/12 qu, se acoge a los beneficios del arti-

culo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad Industfial.
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Los puntos de invencidn propia y nueva gue
se presentan para qgue sean objeto de &ésta Patente de In-
vencidn en Espafia, por VEINTE afios, son los siguientes:

l.- Procedimiento para la preparacidn de
derivados diarilamino de arilaminoalcaﬁos de la fdrmula

general

0o sus sales o compuestos cuatermarios, en la que Ar1 y
Ar- son restqs fenilo y/o piridilo iéuales o diferentes
que pueden estar sustituidos por haldgeno y/o un grupo
alcoxi, Alcl significa un grupo alcohileﬁo con uno o dos
3tomos de carbono, Alcz gignifica un grupo alcohileno de
cadena recta o ramificada con dos o tres Atomos de carbo~
no, de los cuales por lo menos 2 &tomos de carbono estén
en la cadena, Rl es hidrdgeno o un grupo alcohilo inferior
Yy R2 y 33 son iguales o diferentesiy significan hidrégeno,
haldzeno, grupos hidrdxi, alcoxi, o acetoxi, caracterizado
por gue

a) se hace reacciona; un compuesto de la férmula ge-

neral.
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arl - N - ar? & d -
s

H

con un compuesto de la férmula general

Hal

con separacidén de halogenuro de hidrogeno, o

b) se hace reaccionar un compuesto de la fdérmula general

arl - N - af?

|
CH
1 2
Alc
H
Hal

1

con un compuesto de la fdérmula general

con separaciém de halogenuro de hidrogeno, o

c) se hidrogena un compuesto de la férmula general

arl - N - ar? 4 Ar'-N - ar?
) toy
C =0 Alc
I, )
Alc C =20
1 !

1 1
R” -« N R - N

d) se condensa por reduccin un compuesto de la fdérmula

-8-
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general
arl - N - ar®
§
CH2
4 H
R - C
"
o
»
(o]
1 2

- C
d/ \b

R r®

en las que Rq signitica hidrégeno o un grupo metilo, R’ y
R™ gignifican restos alcochilo inferior, con un compuesto

de la formula general

después de lo cual las bases formadas se transforman evensy
tualmente, de una manera conocida, en sus sales o compues-
tos cuaternarios.

2.- UN PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACiON
DE DIARILAMINO DERIVADOS DE ARILAMINOQALCANOS.

Tal y como se ha descrito en la Memoria

que antecede, y con los fines que se han especificado.
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’ Esta Memoria consta de diez hojas escrie

tas a médquina por una gola de sus caras.

22FER sy

Madrid,
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