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El presente invento tiene por objeto un proce 
dimiento de preparación de nuevos productos industriales^ 
que responden a la fórmula general: ...

Ar - CH - X -
t
R

i

10

15

20

en la cual Ar representa, o bien un átomo de hidrógeno^ o 
bien un núcleo aromático tales como los radicales féóilo, 
%-naftilo, p-naítilo, eventualmente mono o polisustí^uí- 
dos por grupos de pequeño peso molecular, por ejemplo 
NHg^NOg^Cl, alcoxi de bajo peso molecular, o bien un nú­
cleo heterociclico tales como tienilo, furanilo, quinóle! 
lo, bencimidazolilo, piridilo, piracinilo, pirimidinilo, 
fluorenilo,

R representa una cadena alifática saturada o 
no, lineal o ramificada, que comprende de 1 a 5 átomos 
de carbono y que puede llevar un grupo funcional como, 
por ejemplo, los grupos etoxi, dimetil-amino o hidroxi,

R* y R" representan el hidrógeno o una cadena 
alifática que tiene de 1 a 3 átomos de carbono, pudiendo 
formar R ' y R" con el nitrógeno un heterociclo tal como 
piperidina, mórfolina o pirrolidina, y X representa, o 
bien un carbonilo - CO - , o bien un metileno -

Además, cuando X representa -CHg Ar puede 
representar un núcleo ciclánico tal como el ciclohexano o 
el ciclopentano.

Según el invento, el procedimiento de prepara 
ción de los derivados de fórmula general (1 ) en los cua-30

12.1.6%
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les X es un carbonilo, se caracteriza por que se hace ac­
tuar sobre un ácido de fórmula:
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Ar - CH - COOH
t
B

(2):.* ** **+*

en la cual Ar y R tienen el significado ya mencionado^ un 
agente de cloruración tal como el cloruro de tionilo con 
el fin de obtener el cloruro de ácido sobre el cual s<y ha 
ce actuar una amina de fórmula: .**,

HIT
R'

R"

 ̂A *
+ * * +̂**

(3)

teniendo R' y R" el significado ya mencionado y por que 
se recoge el derivado buscado por los medios usuales tales 
como evaporación del disolvente y recristalización.

En un modo preferente no limitativo, las dife
rentes fases de este procedimiento según el invento se 
efectúan en el seno de un disolvente orgánico apropiado 
tal como el benceno y, para la cloruración, a la tempera­
tura de reflujo del medio de reacción, mientras que la fa 
se de aminación es llevada a una temperatura comprendida 
¡¡entre -10SC y +102C, de preferencia 09C.

El ácido de fórmula general (2) puede ser pre 
parado, o bien por alcohilación del ácido

Ar - CHg - COOH

or un halogenuro de alcohilo de fórmula:

Hal - R

- 3 -
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estando definidos Ar y R como más arriba y represéifeandcTl 
Hal pn halógeno, operando en el amoniaco líquido o bence­
no y en presencia de smiduro de sodio y a la temperatura' 
de ebullición del medio de reacción, o bien a partir &el.* 
nitrilo de fórmula: .1,

Ar - CHg - C = N ( e r ­

que se alcohila como se ha descrito para el ácido de fór-**...
muía (4) con el fin de obtener el nitrilo sustituido 
fórmula:

Ar - CH - C = N
t
R

*T*** ** * * *
*****

(Tan­

que se hidroliza según procedimientos conocidos en si mis 
mos.

Según el invento, los derivados de fórmula ge 
neral (1), en la cual X representa CO pueden ser prepara­
dos igualmente a partir de amidas de fórmula:

Ar - CHg - CO - N]
R'

R"
(8)

en la cual Ar, R' y R" tienen el significado ya menciona­
do, que se alcohila, ya sea haciendo actuar un halogenuro 
de alcohilo de fórmula (5) en las condiciones ya dadas, 
jya sea por reacción de un derivado organomagnésico mixto 
¡de fórmula adecuada.

8
il Según el invento, el procedimiento de prepara—!
pión de los derivados de fórmula general (1) en los cuales-
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fu

X es un metileno, se caracteriza por que se reducen los 
derivados de formula (1) en la cual X representa 00 pp$-. 
parado como se ha descrito más arriba por la acción de"hi. i*
druro doble de litio y de aluminio o por hidrogenación.cá 
talitica, y por que se recogen los derivados buscados ¿or 
los medios usuales. * * *

Según el invento, estos derivados pueden ser 
preparados igualmente a partir de los nitrilos de fórmúla 
(7) que se reducen con ayuda de hidruro doble de litié^y 
de aluminio o por hidrogenación catalítica, con objeto'de 
obtener la amina primaria correspondiente que se alda&ila* 
sobre el nitrógeno con ayuda de un halogenuro de alcohiloj 
de fórmula:

Hal - R* o Hal - R" (9)

teniendo R' y R" los significados ya dados y siendo Hpi 
un halógeno, o por acción de la mezcla formaldehido-ácido
fórmico cuando R es CS^.3

En un modo particular no limitativo, las ami­
nas de fórmula 1 , en las cuales Ar es un heterociclo pue­
den ser preparadas, o bien por reacción de Hannich sobre 
los derivados de fórmula:

Ar - CH^ - (10)

teniendo R y Ar el significado ya.mencionado, empleando la 
amina correspondiente al derivado buscado, o bien por ac- 
pión de un halogenuro de alcohilo de fórmula (5) sobre el 
jtarbono en % del heterociclo de la amina:

R*
(11)Ar - CHg - CHg - N

R"

i
¡{

- 5 -
$



3-̂

10

15

20

25

30
12.1.68.

Presentando los derivados de fórmula general*
(1) una reacción básica, el presente invento tiene igua^j
mente por objeto la preparación de las sales que puedgH**.%*++'
dar con ácidos minerales u orgánicos. ^

Según el invento, estas sales son preparadas 
por acción del ácido elegido sobre la base correspondien­
te según medios conocidos en sí mismos. *

Los derivados según el invento presentan'inte
resantes propiedades farmacológicas; presentan, en partí-

* * * *

cular, actividades cardiovascular, diurética y espamoíiti
*"**-ca sobre el aminal de laboratorio. Pueden ser asi út&iás 

materias primas en la confección de medicamentos humanos 
o veterinarios.

Los siguientes dados a título no limitativo 
ilustran el procedimiento según el invento.

Ejemplo I
Según el procedimiento esquemático:

Ar - OH - COOH— ^ A r  - OH - CON
E"

R

a) Acido metil-3 (<x naftil)—2 pentanoico por 
el procedimiento Ar CH^ COOH— — Ar CH - COOH.

R
Se prepara una suspensión de amiduro de sodio 

(1 mol) en el amoniaco liquido, al cual se añade 0,5 mol 
ne ácido % naftil acético. Después de media hora de con­
tacto (hasta coloración anaranjada), se añade 0,5 mol de 
^romuro de butilo secundario. Se deja dos horas a reflujo.

- 6 -
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Después de evaporación del amoniaco e hidrólisis, se ex­
trae por el éter.

El ácido obtenido es separado por destilación 
E/0,1 : 175-C rendimiento: 83 %. *
b) Preparación de la N,N-dimetil metil-3 "í" 

(% naftil)-2 pentanamida: *****
A una solución benóenica (100 mi) de 0,73*¡mol 

del ácido precedente, se añaden 2,22 moles de cloruro 
tionilo. Después de una hora de reflujo, se expulsa el ex 
ceso de cloruro de tionilo. *

* *  +

La solución bencénica (600 mi) del clor^r&lde 
ácido se añade a una solución refrigerada a 02 de dimeti- 
lamina (3 moles) en el éter anhidro. Después de tratamien 
to por agua, la fase orgánica se lava con sosa diluida. 
Por evaporación del benceno, se obtiene un residuo que es 
cristalizado en el éter isopropilico: P. F. instantáneo 
= 1109-1122C.

(Rendimiento: 82%).
Análisis: 0
N % calculado 5*20 hallado 5*22 
Según este procedimiento, se han preparado 

los derivados en los cuales X igual CO siguientes:

- 7 -
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Ejemplo II
N,N dimetil - (cloro-4 fenil)-2 metil-4 pen-,

******
tanamida

a) Se prepara en primer lugar el ácido (cloi* 
ro-4 fenil)2 metil-4 pentanoico según el procedimientó*es 
quemático: 'f*-*-*

Ar CH^CN  ̂'A *'+
* * *  *

*+*-*
^  ̂  * 

+ **Una solución etérea de cloro-4 fenil aceteñi-
trilo (0,2 mol) se añade a una suspensión de 0,2 mol de 
antiduro de sodio en el amoniaco liquido. Después de 40 mi 
ñutos de contacto, se añaden 0,2 moles de bromuro de buti 
lo secundario y se mantiene un contacto durante una hora. 
Se procede entonces a la hidrólisis por el método habitual 

El nitrilo ^alcohilado (E^/0,5: 1990c) se 
obtiene con un rendimiento de 65 %.

Este nitrilo (0,1 mol) es hidratado luego du­
rante 12 horas a reflujo, por medio de una mezcla á par-! 
tes iguales de ácido acético, ácido sulfúrico y agua. La 
mezcla de reacción es diluida luego por el agua y extraída 
con éter. La fase etérea es agotada por una solución de 
sosa a 5%* Después de acidificación, se obtiene un resi­
duo oleoso, que es recristalizado en el eftano: F = H 5SC 
rendimiento: 55%.

b) Según el mismo procedimiento esquemático 
que en el ejemplo I, el ácido asi obtenido (0,31 mol) es 
tratado por el cloruro de tionilo (0,8 mol) a reflujo. 
Después de una hora de contacto, se elimina el exceso de

-  9  -



3r*
cloruro de tionilo, y el residuo puesto en solución bencé
nica es tratado directamente por la dimetilamina. Después
de adición de agua, la fase orgánica es decantada, seqa4&

* *  *y concentrada. Se obtiene así el derivado buscado; F 7<0áC! 
con un rendimiento de 73%. ***

Análisis: H^Q C1 N O * * "
N % calculado 5,52 hallado 5,46 "
Según este procedimiento, han sido prepaBadbs 

los cuerpos recogidos en la tabla II siguiente: # * ̂ e * *3 9********
+ * *

12.1.68.
3 - 10 -



39

S

12*1 .68.. }

o
O)

Ps

V
O)
Ot—)

so 
ot 
<0 
t—!
CU

O
o f>- LT\

0) t>- CO
'O

<—! o r*̂ so
o <3 r*̂ r4 r*!
sg M

-H ^ ¡ <3
S-S o sO sf\
r! a 03 cr* K\
SQ o
O so O r-t O
Oí &s r^ rH

CU tC\ S3̂
ff\ K\ t>-

s
^ O

p^ sD K\ O-
CU cu cu

o CO
O 60

*3  -r{ r-4 r*4
t>-

O! -O cp so
m  O cO

o!
+9 so ,
3 cu
a 55

rC\
O so

CU CU
Es so

? cu
su

K\

M M M
<-o !—!

o o so

Üi
o
<*>
f f
sB
SO

— CU cu CU
Ce!

M\ K\ rc\
* . M m W

O o SO

& &

o o o
3) SO <B
so so SO

nd <3̂
a ¡C
n t
o o SO

-#
¡n M

so so sO
CO so O

CU cu cu
a § § §

p< ó Ps

-  11 -

 ̂4 # +*.

 ̂ # ̂* -*+ 
***** +
-T ^ *'

.+ * *# W

í
!¡!

*



5

10

. 13
f

20

25

30
12.1.68.

Ejemplo III
Según el procedimiento esquemático:

Ar - CHg - CON/

^ R "
+ Hal - R Ar - C H - C0-:

R

* ***
....

R"

*+ # +
N-N dimetilfenil-2 pentin-4 amida:
A una suspensión de smiduro de sodio (0,16-nol&

en el amoníaco líquido, se añade una solución etérea.de.
N-N dimetil-fenil-acetamida (0,16 mol). Después de l¿%!^ds

+ *  *

hora de contacto, se añade una solución etérea de bromuro 
de propargilo (0,16 moles) y se deja en contacto una hora. 
Después de evaporación del amoniaco e hidrólisis, se ex­
trae con éter. Por destilación (E/0,2: 1352c) se obtienen 
18,5 g del producto buscado.

Análisis: N 0
N %  calculado: 6,96 hallado: 6,96 
Según este procedimiento, se ha ̂ preparado igua^! 

Rente la N,N dimetil-fenil-2 penten-4 amida (E/3: 1272C) 
Análisis: N 0
N %  calculado: 6,88 hallado: 6,80 
Ejemplo IV
Según el mismo procedimiento esquemático que 

m. el ejemplo III, se ha preparado la N-N dimetil-dimetila 
mino-5 fenil-2 pentanamida:
3 A una solución bencénica de 0,5 mol de N-N di-
§
metil-fenil-acetamida, se añade 0,5 mol de amiduro de so- 
dio. Después de 2 h de contacto a reflujo, se refrigera la 
mezcla a 402C y se añade una solución bencénica de 0,5 mol

- 12 -
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de dimetilami-no-cloro propano. Se mantiene 4 h a reflujo, 
se hidroliza, y por tratamiento de la fase orgánica se ob 
tiene un residuo que es destilado (E/0,25: 1505C) (re&Aí^ 
miento: 40%)

Análisis: NgO
N % calculado: 11,28 hallado: 11,15 ^**&.*-**
Según el procedimiento descrito en este ejem­

plo, se han preparado los derivados en los cuales X igual 
CO siguientes: . -**e ** *

d * ̂
<** *
* * C*"+H*

12.1.68.
-  13 -
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Ejemplo V
Acción de un organomagnésico mixto sobre el 

^ R '
derivado Ar - CH^ - CO - N R" ***** ̂ "

N-N dimetilhidroxi-3 metil-3 fenil-2 peñtagi-
da:

Una solución etérea de 0,5 mol de bromuro de 
isopropilmagnesio se añade a una solución bencénica der 
0,5 mol de* N-N dimetil-fenil-acetsmida. Después de una*So 
ra de caldeo a reflujo, se introduce 0,5 mol de butanona-2 

Se mantiene a reflujo 2h 30. Después de hidrólisis ea/me-i 
dio clorhídrico y extracción con éter, se obtiene ud..ggbi ! 
dúo oleoso que se cristaliza en el hexano. P. F. 683C 

(Rendimiento: 60%).
Análisis: N O2

N %  calculado 5,95 hallado 6,19 
Ejemplo VI
Preparación de los derivados de fórmula (1) 

en los cuales X igual CH^ por el procedimiento esquemáti­
co:

Ar - CH - C 0 N
)
R

R'

R"
Ar - CH - OH^ -N

) ^
R

R'

R"

Dimetilamino-l-metil-3 (% naitil)-2 pentano: ¡ 
A una suspensión de 0,1 mol de LiAlH^ en 300 

¡mi de éter anhidro, se añade 0,1 mol de N-N dimetil-metil-3t
(% naftil)-2 pentanamida preparado según el ejemplo I. 
j Después de 4 horas de reflujo, se hidroliza.
¡Después de filtración, la solución etérea es extraída por
!

-  15  -
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HC1 4 N. La solución acuosa obtenida es alcalinizada, y 
el compuesto orgánico separado por salificación es desti­
lado.

E/0,3 : 133 - 1352c (rendimiento: 75%)
Análisis °18 "25 "

C H N .y

Calculado % 84,65 9,87 5,48
-t-

Hallado % 84,45 9,81 5,37
Su clorhidrato funde a 2242C. y ? ̂

Análisis Cl8 H26 N CI ? * ^
C 3 N C1 *  ̂3

Calculado % 74,07 8,98 4,80 12,15
*<!**

Hallado % 74,27 9,06 4¡84 12,13
Ejemplo VII ¡i
Según el mismo procedimiento que el del ejem-; 

pío VI, se ha preparado: ¡
-Dimetilamino-1 metil-3 /jTcloro-5 metoxi-2)]fe -

nil72 pantano. '
Una solución de N,N-dimetil (metoxi-2 cloro-5)?:

fenilacetamida (0,78 mol) se añade a una suspensión de ami'i 
duro de sodio en el amoniaco liquido, y se trata luego por- 
¡¡0,78 moles de bromuro de butilo secundario. Después de 2 '
¡horas de contacto, se hidroliza y se extrae con éter. Por ^
¡concentración de la solución etérea, se obtiene un produc '

i
jto bruto que, después de análisis cromatográfico, es tra- 
¡tado directamente por Al LiH^ (0,69 mol) en el éter anhi- ; 
!dro. Después de 4 horas de reflujo y adición de agua y de 
[sosa, se obtiene la amina que se destila: E/1,5 = 115-C .
¡(75%). !

- 16 -
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Análisis : C ^ H24 ci' N 0

C H N
Calculado % 66,77 8,97 5,19 J ^
Hallado % 66,74 8,98 5,39^^'
Después de puesta en solución en el etanobg? 

tratamiento por el ácido clorhídrico gaseoso, se obti-e.neí 
el clorhidrato que, filtrado a vacío, es recristalizad&t

acetona.
P.F = 1783C.
Análisis : °15 *25 ^ 2 N y* 3

C H N
Calculado % 58,82 8,23 4,57
Sallado % 58,67 8,05 4,39
Según este procedimiento han sido preparados 

los derivados en los cuales X  igual CHg de la tabla 1? 
siguiente, siendo preparados los derivados de partida en 
los cuales X igual 00 por uno cualquiera de los procedi­
mientos descritos.

12.1.68.
-  17 -
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!O cuO¿oto a ̂ 0* :t̂ C'-*d* to
! O o
2 o &CUcua o 33 CO COwa % tncu aa ai M M M ME43 tf\ tn 4-sO r*4 wü O o CO O

r4 *s r4r-l O CO(0B0 M CO Mtu
cu cu cu cu CU

pe{ M̂ * KSM KStao u . o o o
8 6! 35 8

o O O O Oa a <9 a 4)a a W a a
C'' C' 0̂ O' C'm M P3 M Ma*P3 o CO CO CO CO

M M¿í* u? 10 .CO CO Ptta UOvO O K\co cu w M M.
.

CU-M g 8 8 UOCOS MP. A p. P. CO

Otu

12
.1.

6$



5

10

15
t

12.1

Ejemplo VIII

! ,

Según el procedimiento esquemático

Ar - CH - C = N
)

Ar - CH - CH^

t  M *

Amino-1 metil-3 fenil-2 pentano:
A una suspensión de 0,2 moles de LiAlH^ .en 

400 mi de éter anhidro, se añaden 0,2 moles de ciang-l^mej
til-2 fenil-1 butano disueltos en 40 mi de éter ahhidrt?. i

!
Después de 4 horas de reflujo, se hidroliza; la soln&ion jj
etérea es concentrada y se obtiene un residuo que se*des-! 
tila. j

E/20 : 134SC. !
Según este procedimiento se han preparado losl

cuerpos siguientes: ¡

$

i:

i

6 8 .  } -  21  -
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Ejemplo IX
Según el procedimiento esquemático: .

Ar-CH-CHp-NEp (preparado según el ejem-"*.N*"
) 4
R

pío 8) Ar-CH-CH^-N.
! ^
R

R'

R"

+ v  *Dimetilamino—1 metil—3 fenil—2 pentano:
Se lleva a reflujo 12 horas una. mezcla da'0,l¡ 

mol de smino-1 metil-3 fenil-2 pentano con 0,$ mol de ácij 
do fórmico (a 98%) y 0,22 mol de solución de formaldehido' 
ja 30%. Se añade entonces 10 mi de HC1 concentrado antes dej 
¡evaporar a sequedad. El residuo se recoge por medio de < 
jagua, se alcaliniza y se extrae con éter. Por destilación,; 
se obtiene la amina disustituida. j

B/4 : 97 - 983C (rendimiento: 60%) ;
¡ i

j Según este procedimiento se han preparado losj,
'cuerpos siguientes: í

.68.
-  23 -
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Ejemplo X
Según el procedimiento de aplicación de+^g*

reacción de Mannich a los derivados Ar-C^ - R, se bájgre
parado el dimetilamino-1 metil-3 (quinolil-2)-2 pentano,

*  % *

de la manera siguiente:
A) Metil-2 (quinolil-2)-4 butano.
A suspensión de 0,5 mol de amiduro dé so­

dio en el amoniaco liquido, se añade 0,5 mol de quiRáidi-
* ; * *

na, se deja dos horas en contacto y se introduce 0,*$̂ mól
* * * *

de bromuro de butilo secundario. Después de evaporación
* * * - 'del amoniaco, se extrae con éter y se destila.

E/9 : 149^0 (rendimiento: 60%).
B) A partir de este compuesto, se prepara el

dimetilamino-1 metil—3 (quinolil-2)-2 pentano: s
iUna mezcla de 0,165 mol del derivado preceden!; 

te, de 0,5 mol de clorhidrato de dimetilamina, de 15 g de 
trioximetileno y de 100 mi de alcohol amílico se mantiene; 
ja reflujo bajo agitación durante 10 minutos. Se añaden j 
100 mi de agua; la solución acuosa se alcaliniza por la j 
jsosa concentrada, se extrae con éter y se concentra. El re 
üsiduo se destila para dar el producto buscado: ,

E/8 : 175-1?6SC (rendimiento: 70%). !
Análisis : ^17 ^24 Ng

C H N
Calculado % 79,64 9,44 10,93
Hallado % 79,54 9,27 11,27

j Según el mismo procedimiento se ha preparado
íel dimetilamino-1 metil-3 (quinoxalil-2)-2 pentano.

12.1.68.

-  25  -
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12.1J 68.

Eb/0,05 r 137-13820
Análisis : °16 ^23 *3

C H N
Calculado % 74,66 9,01 16,33
Hallado % 74,44 9,07 16,37

W+ +i*̂

E jem p lo X I

Según el procedimiento esquemático:

Ar - CHg - CHg -
B'

R"
+ Hal - R

*
<*:+- *

* * +** +-'+ + *
* * * * *  
*  t. ******

-Dimetilamino-1 (piridil-2)-2 metil-3 pentano.j 
A una suspensión de amiduro de sodio en el amoj 

niaoo liquido (0,5 mol) se añade una solución etérea de j 
dimetilamino etil-2 piridina (0,5 mol), después de dos ho ! 
ras de contacto a reflujo con el amoníaco liquido, se aña : 
de 0,5 mol de bromuro de butilo secundario, y se deja en
contacto de nuevo durante dos horas.
$ '; Después de evaporación del amoniaco, se reco- s
í - * iEge por medio de 400 mi de agua y 400 mi de éter. La fase ?
! '
etérea decantada y concentrada da un residuo oleoso que ^
es detilado. E/0,3 : 85SC rendimiento 81%. :

Análisis: ^22 Ng
C H N ,

Calculado % 75,67 10,75 13,58
Hallado % 75,87 10,91 13,80

La base asi obtenida se trata en solución ¡
el acetato de etilo por el equivalente de acido maleico.
Por recristalización en una mezcla de alcohol isopropili- ]í
co y de éter isopropílico (1/4), se obtiene el maleato áci
i

-  26 -



10

15

20

do.
P.F. 100-1023C.

Análisis

Calculado %
Hallado %
Es asi como se ha preparado igualmente el^di- 

metilamino-1 (piridacinil-2) metil 3 pentano:

<?17 ^26 "2 " 3 ?

C H N *̂ +* +
63,34 8,13 8,69 * i-2
63,22 7,88 8,74

N O T A

Análisis : Cl2 K21
C H N" ...

Calculado % 69,52 10,21 20,27:* * * ,****
Hallado % 69,30 10,00 20,45'**"'
su monomaleato: -
Análisis : Cl6 1*25 N3 °4

C H N
Calculado % 59,42 7,79 13,00

Hallado % 59,39 7,75 12,88
La presente solicitud que corresponde a la

¡presentada en Gran Bretaña, el 13 de Diciembre de 1966, 
bajo el número 55*671 prov., se acoge a los beneficios 
del articulo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad In­
dustrial.

24

12.1.68.

i Los puntos de invención propia y nueva que se
'presentan para que sean objeto de esta solicitud de Baten

-  27  -
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te de Invención en España, por VEINTE años, son los si­
guientes: ^

* * * *

1.- Procedimiento de preparación de nuevas..
r* -amidas sustituidas en el nitrógeno y sus aminas corréspbn 

dientes que responden a la fórmula general:

A r -  CH -  X -  N
B '

R "
( 1 )

* *

en la cual Ar representa, o bien un átomo de hidrógáRy?,o [ 
bien un núcleo aromático tales como los radicales fenilo, 
%-naftilo, p-naftilo, eventualmente mono o polisustituidos 
por grupos de pequeño peso molecular, por ejemplo NHp,
NO^, Cl, alcoxi de bajo peso molecular, o bien un núcleo 
eterociclico tal como tienilo, furanilo, quinoleilo, ben- 
cinmidazolilo, piridilo, piracinilo, pirimidinilo, iiuore 
nilo, E representa una cadena alifática saturada o no, li 
neal o ramificada que comprende de 1 a 5 átomos de carbono 
y que puede incluir un grupo funcional como, por ejemplo, 
los grupos etoxi, dimetil-amino o hidroxi, R' y R" repre­
sentan el hidrógeno o una cadena alifática que tiene de 1 

a 3 átcmos de carbono, pudiendo formar R* y R" con el ni­
trógeno un heterociclo tal como piperidina, morfolina o 
pirrolidina, y X representa, o bien un carbonilo - CO - o 
jjbien un metileno - CH^ pudiendo representar Ar, además, 
jun núcleo ciclánico tal como el ciclohexano o el ciclopen 
paño, cuando X representa CHg, procedimiento caracteriza- 
o por que, cuando X es un carbonilo C = 0, se hace actuar

6 8 .
f

-  28  -
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sobre un ácido de fórmula:

Ar - CH
!
R

- COOH

3
*

en la cual Ar y R tienen el significado ya mencionado, JUn 
agente de cloruración tal como el cloruro de tionilo?&en 
el fin de obtener el cloruro de ácido sobre el cual.sp.-gia 
ce actuar una amina de fórmula:

EN
R'

R"

v -
- f *  +

teniendo R' y R" el significado ya mencionado y por que 
se recoge el derivado buscado por los medios usuales ta­
les como evaporación del disolvente y recristaiizaoión.

2. - Procedimiento según la reivindicación 1, 
caracterizado por que se opera en el seno de un disolvente 
orgánico y a la temperatura de ebullición para la clorura 
ción y a una temperatura comprendida entre -ÍO&C y +103C 
para la aminación.

3. - Procedimiento para la.preparación de deri- 
ados tales como los definidos en la reivindicación 1 , en 
os cuales X es un carbonilo C = 0, caracterizado por que 
e hace actuar sobre un derivado de fórmula:

Ar - CHg - CO - N (4)

18
12.1.68.

Un halogenuro de alcohilo Bal -R, teniendo Ar, R, R* y R"

-  29  -
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el significado mencionado en la reivindicación 1 y Hal es 
un halógeno, y por que se recoge el derivado buscado .por 
los medios usuales.

4. - Procedimiento según la reivindicación 3,
* 6 *caracterizado por que se sustituye el halogenuro de aleo- 

hilo por un derivado órganomagnésico mixto en el cuál'el 
resto orgánico corresponde a R.

5. - ¡Procedimiento para la preparación de*deri
vados tales como los definidos en la reivindicación %¡¡r̂ ,?en

**'*slos cuales X es metileno - CHg caracterizado por'jqaq, 
se tratan los derivados de fórmula 1 en los cuales Xas? 
un carbonilo C = 0 por medio de un agente reductor y por 
que se recogen los derivados buscados por los medios usua 
les.

6. - Procedimiento según la reivindicación 5; 
caracterizado por que el agente reductor es el hidruro do 
ble de litio y de aluminio o un catalizador de hidronega- 
ción.

7*- Procedimiento para la preparación de deri­
vados tales como los definidos en la reivindicación 1 , en 
los cuales X es un metileno -CEg-, caracterizado por que 
jse hace actuar un agente reductor sobre un nitrilp de fór 
muía:

Ar - CH - C = N (5)

en la cual Ar y R tienen el significado mencionado en la 
reivindicación 1 , y por que se alcohila la amina de fórmu 
a:

-  30  -
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Ar - CH - CH, - NH.
) ' '

f***
obtenida por un halogenuro de alcohilo de fórmula Haí?B^ 
o Hal-R", teniendo R' y R" el significado mencionado, 
la reivindicación 1 , y por que se recogen los derivados 
buscados por los medios usuales. .

8. - Procedimiento según la reivindicación
<*+<**+-

caracterizado por que el agente reductor es el hidrqrp-do 
ble de litio y de aluminio o un catalizador de hidrqgeaa- 
ción.

9. - Procedimiento para la preparación de'déri 
vados de fórmula tales como los definidos en la reivindi­
cación 1, en los cuales X es un metileno -CE^- y Ar es un 
heterociclo, caracterizado por que se trata un derivado 
de fórmula:

Ar - CHg - R (7)
por reacción de Mannich.

10. - Procedimiento para la preparación de las 
sales de adición de ácido de los derivados obtenidos por 
uno cualquiera de los procedimientos según las reivindica 
ciones 1 a 9* caracterizado por que se hace actuar sobre 
el derivado elegido un ácido mineral u orgánico.

11. - Procedimiento de preparación de nuevas 
¡amidas sustituidas en el nitrógeno y sus aminas correspon
^dientes.
EÉ Tal y como se ha descrito en la Memoria que
ijantecede y para los fines que se han especificado.

-  31 -



Esta Memoria consta de treinta y dos hojas 
escritas a máquina por una sola cara.

Madrid, t 8 Rgr 

P. A.

+ ^ + +
:  - -  +  * * *

^  f  ^

n-# *
j * * * +

G.D.S.
12.1.68. !
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