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MEMORTA DESCRIPLTVA

que se presents para unir s Jo solicitud

PATHY T W D T WV SsHIION

formulads el 28 de Agosto de 1965, con el ndm. 316,507
en
¥8Paia
por Valbll afios

a nombre de DEUTSJHEE GULD-ULD oILBMR-~HUHHIDHSAUGTALT VORMALSY
ROE3SLER, entidad alemana establecida en Weissfrauenstrasse 9,
Prankfurt (kain), Repiblica ifsdersl ilemana, por:
"UL PROCEDILIENTO PARA Ti FABRLCACICH Lis JLHPUBSIUS PARNAUSUTI-

Cus AMINICOg!

Bl invento se refiere s la Fabricacidn de nuevos compuestos

furmacéuticamente valiosos de lo férmula general:

\J

!

5o /_"‘f

R = Ap ~ (CI=OH) = Y = OH = QU - H - G ~ GH -/ Y,
n . 2 . ’ —-J"RU
R? r* O 16 o

o

asf como de sus sales, compuestos de amonio cuaternario o isbme-—
S . r .02 .3 . a i
ros Gpticamente activos en que R, R™ ¥y R” son iguales 0 distin-

tos ¥y slgnifican hidrdgeno, haldgeno, grupos alcohllo, hidroxi-
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fluorometilo y también pueden formar dos a dos un grupo metile-

no~dioxi, ¥ Rl puede ser ademds un grup6 HO-A1k~0~,
R9
™~

o Wedl-0- 6 RM-000-A1%k~0-, en el que Alk es un grupo

RlO

aleohileno recto o ramificado de 1 a 6 d4tomos de carbono, y RS

¥y Rlo son iguales o distintos y significan hidrégeno, grupos

alcohilo inferior, que también pueden estar cerrados en un ani-
1llo de 5 a 7 miembros, y Rll es un grupo alcohilo inferior,

R4, R5 y 36 gon iguales o distintos y representan hidrdgeno o
grupos metilo, Ar es un radical aromdtico, eventualmente con-
densado, que puede estar también parcialmente saturado, Y sig-

nifica la agrupacidn -r- é

H
{

-?- , R7 y R8 son iguales o distintos y representan hidrdégeno,
OH

haldgeno, grupos alecohilo, hidroxilo o metoxilo y n significa

un mimero entero de 1 a 3.

Los nuevos compuestos son medicamentos valiosos y son es—
pecialmente apropiados para el tratamiento de las enfermedades
de la circulacién, mostrando wna larga duracidén de su activi-

dad.

Segin el invento se pueden fabricar los nuevos compuestos,

de manera de por si conocida

a) haciendo reaccionar un compuesto de férmula general

R;

2

|
R -Aa:--(cH=cH)n-<I:-<I)H2

| T
RS rt



AT

con un compuesto de férmula general

R/
le lg | R IIT
R’ R

5 OH

en presencia de formaldehido o de una sustancia que proporciona
éste en presencia de un disolvente inerte a la temperatura de
ebullicién, o

10 b) afiadiendo a un compuesto de férmula general

R;
o |
R - fr - (GH:GH)n - ﬁ - ? = CH2
R’ 6 =& v
15
un compuesto de férmula general III, o
¢) intercambiando en un compuesto de férmula general
Rt : 12
I
2 pd
20 R® = Ar -~ (CH=CH) - C -~ CH - OH, - N
n 2 N
R13 v
RJ r*
12 13 - . . .
en la que R™° y R™~ son radicales alcohilo inferiores, el grupo
amino por un radlcal de férmula general
25
R7
-~ N~ CH - CH -
|5 l6 l R8 VI
R R OH
30
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y eventualmente en los compuestos obtenidos se reduce el grupo
ceto a un grupo hidroxilo, y/o eventualmente se transforma en

una sal y/o eventualmente en un compuesto de amonio cuaterna-

rio.

Como disolventes inertes para el procedimiento a) se em~
plean preferiblemente alcoholes. Ademds se puede emplear acéti-
co glacial ¢ dioxano. De manera convenlente se mantienen para
esto temperaturas entre aproximadamente 80 y aproximadamente
1202 C.

La transformacidn del grupo ceto en un grupo alecohol puede
tener lugar con ayuda de un agente de reduccidn, tal como
aluminio-hidruro de litio o boro-hidruro de sodio.

Los compuestos fabricados segin el procedimiento de acuer-
do con el invento, que contienen dtomos de carbono épticamente
activos y generalmente aparecen como racematos, pueden ser se—
parados de manera de por sf conocida en sus isdmeros 6pticamen-
te activos. Por ejemplo, pueden ser hechos reaccionar con un
decido épticamente activo, y pueden ser separados por cristali-
zacidén fraccionada. En muchos casos es también posible, sin
embargo, partir de materiales de partida que estdn presentes
en la forma Opticamente activa.

El procedimiento b) se puede llevar a caba en alcohol,
dioxano, benzol o dimetil-formamida como disolvente, convenien-
temente a temperaturas de 25 a 1202 C,

Para el procedimiento c¢) se aconseja utilizar agua o un

alcohol como disolvente a temperaturas de 80 a 1202 C.

Ejemplo 1:
5w/ 3~ Lenil-3~hidroxi~propil~(2)-amino/-1l-fenil-penten=—(1)~
ona-(3)
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/ \_ 6E = cH - 0O - GH, ~ OH, - NH - OH

14,6 g. de benzalacetona, 18,7 g. de L-norefedrina-HCl y
4 g. de paraformaldehido son calentados a reflujo en 75 ml. de
isopropanol. Después de % hora se afiaden otros 1,5 g. de para-
formaldehido y se sigue calentando durante una hora. Seguida-
10 mente se diluye con 200 ml. de acetona, despuéds de lo cual al
enfriar precipita la sal de HCl o clorhidrato de la aminocetona.

8e recristaliza a partir de isopropanol. P. de f. 181 a 1832 C,

Ejemplo 23
15 5-/3-fenil-3~hidroxi-propil-(2)-amino/~1~(4-metoxifenil)-penten-

e )
m§<:>m=m-wu%-m-ﬁ

20 CH

(1)-ona-(3)

17,6 g. de anisal-acetona, 18,7 g. de I-norefedrina~HCl y
4 g. mds 1,5 g. de paraformaldehido son hechos reaccionar y ela-
borados en 75 ml. de isopropanol como en el ejemplo 1. La sal de

25 HCl es recristalizada a partir de metanol., P. de F. 185 a 1862 C,

Ejemplo 3:
5w/3=fenil~3-hidroxi~propil-(2)~amino/-1-(3,4~metilendioxi~fenil)-
penten~(1)~ona-(3)

30
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0 CH=CH - CO - CH2 - CH2 ~ NH - ?H

38 g. de piperonal-acetona, 37,4 g. de IL-norefedrina-HCl
y 8 g. de paraformaldehido son calentados a reflujo durante ¥
hora en 100 ml., de isopropanol., Se diluye con 200 ml. de aceto-
na y se enfria. La sal de HCLl es recristaligzada a partir de me-

tanol al 90 %. P. de f£. 198 a 1992 C.

Ejemplo 43
5-/3-fenil-3-hidroxi-propil~(2)~emind/-1~(3-nitrofenil)-penten-

(1)-ona~(3)
?H(OH) -<:;:>
Qca:cn-co-ca2~cﬂz-m-c‘:ﬁ

CH
NO,, 3

19,1 g. de m~-nitrobenzalacetona, 18,7 g. de L-norefedrina-
HCl y 4 g. de paraformaldehido son calentados sobre bafio maria
durante una hora en 75 ml, de isopropanol. Se diluye con 150 ml.

de acetona y se recristaliza la sal de HCl a partir de metanol.

P. de f. 202 a 2042 C.

Bjemplo 5:
5m/3=fenil=3=hidroxi~propil~(2)~amino/~1~(4-cloro-fenil)-penten—
(1)-ona-(3)
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C1 ~<:;:>- CH=CH - CO - CH2 - CH2 - NH

14,5 g. de p-clorobenzalacetona, 15,0 g. de L-norefedrina-
HClL y 3 g. de paraformaldehido son calentados sobre baflo maria
en 100 ml. de isopropanol. Seguidamente se afiaden 1,5 g. de
paraformaldehido y se sigue calentando durante una hora més.
Se diluye con 200 ml. de acetona y se recristaliza la sal de

HCl a partir de metanol. P. de F, 191 a 192¢ C,

Ejemplo 6:
5e/3~fenil~3-hidroxi~propil=(2)-aming/~l-naftil-(1)-penten—(1)-

ona~(3)

CH=CH~ CO - CH2 -~ CH

.

33 go de alfa-naftalacetona, 31,2 g. de I~norefedrina-HCL
vy 6 g, mds 1,5 g. de paraformaldehido son hechos reaccionar y
elaborados andlogemente al ejemplo 1 en 150 ml. de isopropanol.
La sal de HCl es recristalizada a partir de acético glacial.

P, de F. 1852 C,

Ejemplo T: ~
5~/3~fenil=3~hidroxi-propil=(2)=-amino/-1-(3,4~dimetoxi~fenil)=~
penten—(1)~ona~(3)

- -
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ca(om) -4
/ \_ o5 - 0§ - 0O — CH. - CH_
CH,0 )~ OH = CH - CO - OH, - OH, - NE - lH
CH
CH..0 3

3

20,6 g. de 3,4-dimetoxi-benzalacetona, 18,7 g. de L-nore~
fedrina~HClL ¥y 4,5 g. de paraformaldehido son calentados durante
ung hora sobre bafio marfa en 75 ml. de isopropanol. Seguidamen-
te se afiaden otros 1,5 g. de paraformaldehido y se sigue calen~
tando durante una hora. Subsiguientemente se separa por destila~
¢idn el disolvente, se disuelve el residuo en acetona por calen-
tamiento y se mezcla con el mismo volumen de éster acético. En
el espacio de 3 dfas resulta la sal de HCL. Se recristaliza a

partir de metanol. P. de F. 185 a 1872 C.

Ejemplo 8:
5-/3~fenil-3~hidroxi-propil-(2)=-amino/-1=/T,1, 3~trimetil-ciclo~
hexen=(2)=il-(2)/-penten-(1)~ona~(3)

CH CH, cl:H(OH) —O

CH = CH - CO - CH2 - GH2 - NH -~ CH

CH3 CH3

38,5 g. de beta-ionona, 37,5 g. de I~-norefedrina~HCl y 6 g.
mds 6 g. de paraformaldehido son hechos reaccionar y elaborados
andlogamente al ejemplo 1 en 150 ml. de isopropanol. La sal de

HCl es recristalizada a partir de isopropanol. P. de F, 1702 C,
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5e/F=fonil=3=~hidroxi~propil(2)-amino/=1~(4-hidroxi-3-metoxi~

fenil)~penten—(1)-ona~(3)

5 en )
HOQ—CH.—.CH-GO—GHZ—CH?_—NH-(‘JH
CH

CH30 3

28,8 g. de vanillin-acetona, 28 g. de I-norefedrina~HCl y

10 4,5 g. de paraformaldehido son calentados durante una hora so-
bre bafio marfa en 150 ml. de isopropanol. Seguidamente se afia-
den otros 3 g. de paraformaldehido y se sigue calentando duran—

te & hora. Se introduce con agitacidn en 200 ml, de éster acé-

tico y se recristaliza la sal de HCl a partir de etanol. P. de

15 F. 182¢ C.

Ejemplo 10
B/ 3~fenil~3~hidroxi~propil-(2)-amino/=1-( 3~metoxi-fenil)-

penten—(1)-ona—-(3)

20
chH(OH) WA
CH=CH~CO - CHé - CHé - NH ~ ?H
CH
3
CH30
25 52,8 g. de m~metoxibengzalacetona, 56,2 g. de I-norefedrina-
HCl y 9 g. mds 9 g. de paraformaldehido son hechos reaccionar y
elaborados andlogamente al ejemplo 9. La szl de HCl es recris-—
talizada & partir de isopropanol. P. de F. 1862 C.
30
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5-/3-fenil-3~hidroxi~propil-(2)-aming/-1-(3-nitro-4~metoxi-
fenil)~-penten-(1)-ona-(2)

5 CH(0H) -@
7\ |
CHSO - CH =CH - C0 -~ OHZ - CHZ - NH - CH
o |
CH

O, 5

33 g. de 3-nitro-4-metoxi-benzalacetona, 28 g. de L-nors-
10 fedrina~HCl y 4,5 g. de paraformaldehido son calentados sobre
baffo marfa en 700 ml. de isopropanol. Después de una hora se
afiaden otros 4,5 g. de paraformaldehido y se sigue calentando
durante una hora. ILa sal de HCl precipita al enfriar desde la
gsolucidn de reaccidén. Se recristaliza a partir de metanol.

15 P. de F. 2042 C.

Bjemplo 12:
5=/F=fenil=3=hidroxi-propil-(2)~amino/~l=(3-nitro=fenil)-3-

hidroxi-penteno~ (1)

20
CIJH(OH) WA
fi:j>—-0ﬂ = CH - CH(OH) =~ Cﬂé - CHZ ~ NH - ?H
CH
N02 3
25 20 g. de 5=/3-fenil-3-hidroxi-propil=(2)-amino/-1-(3-nitro-

fenil)~penten~(1l)~ona~(3) son reducidos a la temperatura ambien-
te con 6 g. de borohidruro de sodio en 350 ml, de etanol, Des-
pués de una hora se descompone con 150 ml, de agua, se separa
por destilacidn el disolvente y se recoge el residuo en éter.

30 Con HCL etandlico se precipita la sal de HCl y se recristaliza
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a partir de isopropanol. P. de F. 14

Biemplo 133
T=/3~fenil=3-hidroxi~propil=(2)-amino/-1~fenil-heptadien~(1,3)-

ona~(5)

(IIH(OH) N
@-( CH=CH) Z-CO-CHZ—GHZ—NH-(I)H
o,

34,4 g. de cinamiliden acetona, 37,5 g. de I~norefedrina-
HCl y 6 g. mds 3 g. de paraformaldehido som hechos reaccionar y
elaborados andlogamente al ejemplo 1 en 150 moles de isopropa-
nol. Se recristaliza a partir de etanol. Se obtienen 22 g. de

sal de HCL con p.de f£. de 1902 C.

Ejemplo 14:
5m/3=fenil-3-hidroxi-propil~(2)-amino/-1-(4-hidroxi-fenil)-

o)
HO—<Z;:>~CH=CH—CO—CHé—CHz-NH-?H

CH3

penten-(1)-ona~(3)

19 g. de p-acetoxibenzalacetona, 18,7 g. de L-norefedrina-
HCl y 3 g. mds 3 g. de paraformaldehido son hechos reaccionar y
elaborados andlogamente al ejemplo 1 en 75 ml. de isopropanol.
Ia sal de HCl del compuesto p-acetoxi es desacetilada por caldeo
durante una hora en etanol al 90 % con adicidén de HOLl al 1 %.

La solucidén es concentrada y la sal de HCL precipitada es re-

- 11 -
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cristalizada a partir de etanol. P, de F, 1980 €} rendimiento:

1l g.

Ejemplo 15
5~/F=fenil-3~hidroxi-propil=(2)-amino/«l-(4-isopropil~Ffenil )=

penten-(1)-ona~(3)

u: CH(OH) -@
N |

///GH% CH=GH—GO-CH2~GH2«NH9?H
GH3 0H3
54 g. de p-isopropilbenzelacetona, 54 g. de I-norefedrina-
HCL y 6 g. mds 3 g. de paraformaldehido fueron hechos reaccio-
nar y elaborados andlogamente al ejemplo 1 en 150 ml. de isopro-

panol. Ia sal de HCl fué recristalizada a partir de isopropanol.

P, de f. 1852 C. Rendimiento: 15 g.

Ejemplo 16:
5-/3~fenil-3-hidroxi~-propil-(2)~anino/~1-/3-nitro-4-hidroxi-~
fenil/-penten~(l)-ona~-(3)

(l}H(OH)-</ Y
HO-Q—CH:CH-CO-GHZGHZ-NH-?H

N02 GH3
5 g. de 4-acetoxi-3-nitro~benzalacetona, 37,5 g. de I~
norefedrina~HCL y 6 g. mds 6 g. de paraformaldehido fueron he-
chos reaccionar andlogamente al ejemplo 14 en 200 ml, de iso-
propanol y subsiguientemente fueron desacetilados en 300 ml. de

etanol al 80 % y 10 ml. de HCl concentrado. La sal de HC1 fué
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14 g.

Ejemplo 17:
5 /3~fenil=3~hidroxi-propil-(2)-amino/~1~(4~carbetoximetoxi-
fenil)-penten=(1)=-ona~(3)
CH(0H)-¢ \
CH:CH—CO-CH2~GH2~NH—%H —

GH3

-GH2-00002H5

65 g. de p-carbetoximetoxibenzalacetona, 49 g. de L-norefe-
drina~HCl v 8 g. mds 8 g. de paraformaldehido fueron hechos
reaccionar andlogamente al ejemplo 1 en 400 ml. de isopropanol.
La sal de HCl fué recristalizada a partir de etanol. P. de F.

1882 C; rendimiento: 25 g.

Ejemplo 18:
5w/3( 4~hidroxi~fenil)~-3-hidroxi-propil=(2)-aming/~1~(4~hidroxi-

3-metoxi~fenil)~penten~(1l)=ona=(3)

CH(OH)- OH
Ho— ) ~OH=0H-CO~OH ,~OH,,~E~CH
CH,0 CH

3

96 g. de 4-acetoxi-3-metoxi~benzalacetona, 83,5 g. de L-p-
hidroxinorefedrina-HCL y 12,3 g. mds 12,3 g. de paraformaldehido
fueron hechos reaccionar andlogamente al ejemplo 14 en 1100 ml.

de etanol, y subsiguientemente fueron desacetilados en 500 ml. de

- 13 =



10

15

20

25

30

316907

etanol al 90 % y 20 ml. de HCL concentrado. La sal de HOL fué

recristalizada a partir de isopropanol. P. de ¥, 1962 C; rendi-

miento: 42 g.

Bjemplo 19:
5-/3=fenil-3~hidroxi-propil=(2)-amino/~1~(3~bromo-4~metoxi-

fenil)-penten~(1)=-ona-(3)

cl;H(OH)- /N
GH30~<\;>—GH=OH~CO-GH2-GH2—NH—(|}H
Br CH,

La sal de HCL de este compuesto fué preparada andlogemente
al ejemplo 1 a partir de 22 g. de m~bromanisalacetona, 16,7 g.
de I~norefedrina-HCl y 5,4 g. de paraformaldehido en 120 ml, de
isopropanol y fué reeristalizada a partir de etanol al 90 %.

P. de F., 1952 C; rendimiento: 9 g.

Biemplo 203
5m/3=fenil-3-hidroxi-propil-(2)-amino/=1-/4-(3-dinetilamino~

propoxi)-fenil/-penten~(L)-ona~(3)

7 \
cI:H(on) Q

CHﬁCH-GO—CHZ-Cﬂz-NH—?H

Oliyg

oH
0~CH, ~CH,_~CH, N 2
2 27 Nog

3

2

El diclorhidrato de este compuesto fué preparado andlogemente

al ejemplo 1 a partir de 56 g. de 4-(3-dimetilaminopropoxi)-ben~

-14 -
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zalacetona~HCl, 37 g. de L-norefedrina~HCl y 12 g. de parafor-
maldehido en 200 ml. de isopropanol, y fué recristalizado a

partir de acético glacial, P. de f. 2052 C.

Ejemplo 21:
5~/F~fenil-3-hidroxi-propil~(2)-amino/-1~(p-tolil)-penten—(1)-

ona-(3)

I
CI3

El clorhidrato fué preparado andlogamente al ejemplo 1 a
partir de 32 g. de p-tolilidenacetona, 39 g. de L-norefedrina-
HOL y 6 g. mds 6 g. de paraformaldehido en 150 ml. de isopro-
panol y fué recristalizado a partir de metanol., P. de F. 1882 C;

rendimiento: 36 g.

Ejemplo 22:
5 /Z=fenil~3=hidroxi=propil~(2)~amino/=1~(4-cloro-fenil)-3-

hidroxi~penteno~(1)
H(OH)=¢
le<:::>~CH=CH—CH(0H)-CH2—0H2—NH—?H
CH3

11 g. de 5~/3=fenil-3-hidroxi-propil=(2)-aming/«l=(4~cloro=
fenil)~penten-(1)-ona-(3). HCl son suspendidos en 100 ml. de
etanol y son reducidos con una solucidén de 2 g. de borohidruro

de sodio en 50 ml. de etancl. Después de una hora, se mezcla

- 15 -
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con 10 ml. de NaOH al 10 %, se separa por destilacidn el disol-
vente y se recoge el residuo en éter. A Partir de la solucién
etérea se precipita el clorhidrato con HOLl isopropandlico, y se
recristaliza a partir de etanol. P. de F. 1922 C; rendimiento:

9 g.

Ejemplo 23%:
5m/3~fenil-3-hidroxi-propil-(2)-amino/-1-(4-metoxi-3-clorofenil)-
penten—(1)-ona~(3)

-
CHBO-Q-CH=GH-CO-—GH2-CH2-IQH-ZZI

Cl 3

8 g. de m-cloranisalacetona, 7,1 g. de I-norefedrina-HCl y
1,1 g. mds 1,1 g. de paraformaldehido fueron hechos reaccionar
andlogamente al ejemplo 1 en 120 ml. de isopropanol, La sal de
HO1 fué recristalizada a partir de etanol. P. de F. 202¢ C; ren-

dimientos 4 g

Ejemplo 24:
5w/ Fmfonil=3=hidroxi~propil-(2)~anino/-1~(4-acetamino~fenil)—

penten-(1)~ona-(3)

?H(OH)-(C::>
GH:CH-CO-CHZ-CHZ-NHL?H
d l CH3
CGOCH

- 16 -
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partir de 10 g, de p-acetamino benzalacetona, 9,2 g. de I~
norefedrine~HCl v 1,5 g. mds 1,5 g. de paraformaldehido en 150
ml, de isopropanol, y fué recristalizado a partir de etanol al

90 %. P, de f. 218-219¢ ¢; rendimiento: 8 g.

Bjiemplo 25:
5 /3-fenil=3-hidroxi~propil-(2)-amino/~1-(3~trifluorometil-fenil)-

penten~(1)-ona~(3)

oo
Q—cn—.—.cﬁ-co-crxz-cnz-m-fﬁ
CH

CF3 3

La sal de HCL fué preparada andlogamente al ejemplo 1 a par-
tir de 13,0 g. de m~trifluorometil-benzalacetona, 11,4 g. de
I~norefedrina~HCl y 1,8 g, mds 1, 8 g. de paraformaldehido en
130 ml. de isopropanol, y fué recristalizada a partir de isopro-

panol, P, de £, 1922 C; rendimiento: 6 g.

Ejemplo 26:
5—[3—fenil—3-hidroxipropil-(2)-amin§7-l—<{$,5—dimetil—biciclo-

Zi}2,27-hepten-(l)—il—(l{}»-penten—(l)-ona~(3)

CH
", -0

\FH GH:CH—CO-CHé-GHZ-NHF?H
CH3

35 g. de l--{?,5—dimetil—biciclo-[i}2,27-hepten—(l)mil-(li}>-

buten~(L)-ona-(3), 34 g. de L-norefedrina-HCl y 5,1 g. mds 5,1 g.

-17 =
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de para formaldehido fueron hechos reaccionar andlogamente al

ejemplo 1 en 250 ml, de isopropanol. Bl elorhidrato fué recrig-
talizado a partir de etanol con adicién de agua. P. de F. 2242 C;

rendimiento: 22g.

Bsta solicitud que corresponde a la presentada en la Repu-
blica Federal Alemana, el dfa 29 de agosto de 1964, bajo el no
D 45%05 IV b/12 o, se acoge a los beneficios del artifculo 51 del

vigente Hstatuto sobre Propiedad Industrial.

-NOTA4A -

Los puntos de invencidn provia y nueva que se presentan
ra que sean objeto de esta solicitud de Patente de Invencidn en
Bepafia, por VAIIME afios, son los siguientes:

1.~ Un procedimiento para la fabricacidén de compuestos far-

macéuticos amfnicos de férmula general

r* R?
2 I
R — Ar — (CH=CH) -—Y-—CH—-V_-I\J—-LH—-CH T
: n l 2 . L6 i __J/R
3 R R

asf como de sus sales, compuestos de awonio cuaternario o isé-

, o p R —t 3 .

neros Snticamente activos, en que R, R™ y R” son iguales o
distintos y significan hidrdgeno, haldgeno, grupos alcohilo, hi-
droxilo, alcoxilo, nitro, amino, dialcohilamino, acilamino o

tritluorometiio v tambiédn pueden formar dos a dos un grupo me—

tileno~dioxi y R puede ser ademds un grupo HO-Alk-0- ,

- 18 -
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//fN;Alk-O-, é Rll—OOC-Alk-O—, en el que Alk es un grupo
RlO

rY

alcohileno recto o ramificado con 1 2 6 4tomos de carbono, y

5 79 y 510

son iguales o distintos y significan hidrdégeno, grupos
alecohilo inferiores, que también pueden estar cerrados en un
anillo de 5 a 7 miembros, y R s un grupo alcohilo inferior,
R4, R5 y R6 son iguales o distintos y representan hidrégeno o
grupos metilo, Ar es un radical aromdtico, eventualmente conden-
10 sado, que puede estar también parcialmente saturado, Y significa
H
. | 7 8 . s s
la agrupacién -C- 6 -C- , R’ y R~ son iguales o distintos ¥
0 CH
representan hidrdgeno, haldgeno, grupos alcohilo, hidroxilo o
15 metoxilo y n significa un mimero entero de 1 a 3, caracterizado

porque, de manera de por si conocida

a) se hace reaccionar un compuesto de férmula general

?l
20 R = Ar - (CH=CH), - C - CH
l S 1T
R’ 74
con un compuesto de férmula general
25 R7
cpppe s
5 56
R” R CH

en presencla de formaldehido o de una sustancia que proporciona

30 éste en presencia de un disolvente inerte a la temperaturs de

- 19 -



ebullicién, o

b) a2 un compuesto de férmula general

?;
5 Rz—ftr-(GH=CH)n-|(|}-C=CH2
R’ 0 }!14 v
se aflade un compuesto de férmula general III, o
¢) en un compuesto de férmula general
10
R+ 12
[ R
2 v
R® - Ar - (CH=CH), - ¢ - OH - OH, - I
5 |1, TNg13 v
R R
12

15 enlaque Ry Rl3 gon radicales alcohilo inferiores, se inter-

cambia el grupo amino por un radical de fdérmula general

R/
_?T-GH-?H@RB VI

20 R® 1‘15 OH

y eventualmente en los compuestos obtenidos se reduce el grupo
ceto a un grupo hidroxilo y/o eventualmente se transforma en una
sal y/o eventualmente en un compuesto de amonio cuaternario.

25 2.~ Un procedimiento segin la reivindicacidén 1, caracteri~
zado porque los productos del proceso son separados en sus isé-
meros Spticamente activos.

3.~ Un procedimiento segin la reivindicacidén 1, caracteri-
zado porque se utilizan como materiales de partida isémeros dp-

30 ticamente activos.
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4.~ Un procedimiento segin lu reivindicacidn 1, caracteri-
zado, porque se utilizan como materiales de purtida sales de
amina o se transforman los compuestos obtenidos en sales y/o
en compuestos de amonio cuaternarioc.

5.~ Un procedimiento para ia tfabricacién de compuestos “ur—
racéuticos aminicos,

Tal y como se ha descrito en la Memoria que zntecede y con
los fines que se han especificado.

Hota Memoria consta de veinte y una hojas escritas a mdqui-

na por una sola cara.

AJF. A, - 2] -
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