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MEMORIA DESCRIPTIVA

Este invento se refiere a un procedimiento
para la preparacién de nuevos derivados de dcido aroilscrilico

de las fdrmulas generales

@ G0 CHeCH-COR Ie

en la que la fraccidén molecular fenilica
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0 radicales de alquilo o0 cicloalquilo o

infefior, ¥ . .S

X designa un grupo aminico, eventualmente

substituidos

en la que la

A esta substituida por 2 dtomos de haldgeno
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fraccidén molecular fenilica

estd substituida a 10 menos por tres &to-

mos de haldgeno o radicales de alquilo

0 cicloalquilo inferior e

o bien éignifica un radical alcox{lico,
alqueniloxilico, alquiniloxilico o fenoxi-

lico con 10 atomos de carbono a lo sumo,
substituido o insubstituido, en el gque los
substituyentes’de la fraccién molecular benzoil-
acriloflica junto con el radical alcoxilico, al-
queniloxilico o alquiniloxilico contienen

a lo menos 6 dtomos de carbono o, junto
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con el radical fenoxilico, contienen a lo

menos 10 dtomos de carbono; o bien repre- .
O bien .

. [ ]
senta un grupo aminico, substituido o insubs-

tituido; o un grupo hidracinico substituido,

en el que los substituyentes de la fraccidn .

L IO
molecular benzoilacriloilica junto con los  «,*
substituyentes del grupo aminico o hidraci- ‘:-

nico contienen a lo menos 6 atomos de carbo-.....
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~C0-CH=CH~COZ Ic

en la que fraccidn molecular fenilica

C estd condensada con un radical hidrocarburo

eiclico no aromatico de 5 o 6 miembros o

. con dos o tres radicales hidrocarburos

ciclicos de 5 0 6 miembros y eventualmente
estd substituida por wno o varios dtomos
de haldgeno o por uno o varios radicales
de alquilo o alcoxilo inferior,

mientras que
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% o bien significa un radical alcox{lico,

alqueniloxilico, alquiniloxilico o fenoxi- _

L4

4 * .
lico con 10 atomos de carbonoc a 1o sumo y "**"

.‘..

. .
eventualmente substituido, o bien represente..

un radical aminico, substituido o insubstitiii-

. L d

do, o un radical hidracinico o substituidd,’.*
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De los halégenos se han citado como substi-
tuyentes de fracciones moleculares fenilicos A, B y g

se prefieren el cloro y el bromo. Los radicales de algui-

10 o0 alcoxilo inferior pueden contener hasta 6 étomég:&e
carbono. Pueden ser ramificados o no ramificados. Dgéf}a-
dicales cicloalquilicos presentan principalmente 3, 5 0 b
atomos de carbono, A su vez, pueden estar substituidos,
por ejemplo por alquile inferior. Los radicales hidrocar-
buros ciclicos de 5 o 6 miembros ligados por condensacién
con el radical fen{lico C pueden ser de cardcter aromd-

tico 0 alifdtico y estar substituidos, eventualmente,

por alquilo inferior,

Los radicales de alcoxilo, alqueniloxilo
o alquiniloxilo que se han mencionado ademaés precedente-
mente pueden estar substituidos, por ejemplo por haldgeno,
éen particular cloro o bromos por grupos de alcoxilo, como
metoxilo o etoxilo; por amino, substituido o insubstituido,
como monoalquilaminoe o dialguilamino inferior, por ejemplo

dimetilaminos por fenilo o por un radical heterociclico de 5
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0 6 miembros que contenge uno ¢ varios heterodtomos, como

fuarano. Loc radicales fTeailoxilicos pueden contener Atomos
. * -
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de halbgeno, en particular cloro o bromo. TLIN
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Los grupos aminicos e hidrécinicos que se .

han mencionado pusden estar subsiituidos, por ejemplo, . .

v

Y s = - L3 - I3 *
por alguilo, on particular por radicales alquilicos in-*""

feriores con 6 4tomos de carbono a lo sumo, como radicalos

de metilo, butilo o hexilo, que a su vez pueden 1llevar®*-*

un radical fenilico o un radical heterociclico de 5 ¢'4..°
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miembros que contenga uno o més hoterodtomos. .
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Dos substituyentes del grupo aminico o del
nidracinico pueden formar, junto con el &tomo de nitrdgeno
& que ©85%édn unidos y posivlomente otros hetercdtomos mids,
un radical heterociclico de 5 o 6 miembros, saturado o
parcialmente insaturado, Ejemﬁlos de ello son el radical

piperidinico o el morfolinico,

El procedimiento de este invento se caracteriza
por estaerificarse, amidarse o hidracidarse un 4cido, o un
derivado funcional reactivo de un 4cido, de las férmulas

generales

~C0=-CH=CH-COOH I1a
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0 bien

~C0~CH=CH~COOH

en las que 10s simbolos
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A, By C tiemen el significado que se 1les ha atri-

buido antes,

de manera ya de si conocida, para introducir 10s radica-

les X, Y o 2.

De los compuestos de las férmulas Ia,

Ib y Ic se prefieren los grupos siguientes de ésteres,

amidas ¢ hidracidas;:

- ésteres de 4dcido aroilacrilico de la férmula

Ib en los que la fraccidn molecular fenilica
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B estd substituida por tres o cuatro radicales

alquilicos, mientras gue Y representa un grupo .-

*
- ..

. . , 0..0‘
alcoxilico o alqueniloxilicos ore,
ve?

ésteres de dcido aroilacrilico de la férmula Ie-.»

en los que 1la fraceidn molecular fenilica C esfd, T

condensada con uno o dos fracciones moleculares:

ciclohexilicas, mientras.que Z representa un gru-
e’

po alcoxilico o alqueniloxilicos . .-
L

Yo s

amidas de acido aroilaerilico de la férmula Ié:éé

las gue la fraceidn molecular feni{lica A estd $ips-

tituida por dos dtomos de haldgeno o radicales al-

quilicos, mientras que X representa un grupo ami-

nico alquil-substituidods

amidas de dcido aroilaserilico de 1a férmula Ib

en las que el radical fenilico B estd substituido
por tres o cuatro radicales alquilicos, mientras
que Y representa el grupo aminico o un grupo ami-

nico alquil-substituido;

amidas de acido aroilacrilico de la férmula Ic

en las que la fraccidn molecular fenilica C esta
condensada con uno o dos fracciones moleculares
ciclohexilicas, mientras que 2 representa un grupo

qminico, un grupo aminico alquil-substituido o un
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aminico ciclicos

hidracidas de dcido aroilmcrilico de la férmula Ib ‘"

“av e,

en las que la fraccidén molecular fenilica B e5td *..<

substituida por tres o cuatro radicales alquilicos,
L] k4

mientras que Y representa un grupo N',N'-dialquil<.*

hidracinicos e e

s '3 . - ’ ‘0-,.
hidracidas de dcido aroilacrilico de 1la fér- .

e * &

mula Ic en las que la fraccidn molecular fenfliea.l

s®e,

‘esté condensada con uno o dos fracciones moleculgries

oo

cicloalquilicas, mientras que 2 representa un gripo

N',Nf-dialquil-hidraeinico.

Particularmente interesantes han resultedo ser

los compuestos siguientes:

el éster metilico del dcido 3-(2,4,6-triisopropil-
benzoil)-acrilico

el éster propilico del acido 3-(2,4,6-triisopropil-
benzoil)-acrilico

el éster butilico del dcido 3-(2,4,6-triisopropil~
benzoil)-acrilico

el éster hexilico del dcido 3-(2,4,6-triisopropil-
benzoil)-acrilico

el éster metilico del acido 1,2,3,4,5,6,7,8-0ctahi-
dro-gamma—-oxo-9-fenantren-crotonico

el éster alflico del decido 1,2,3,4,5,6,7,8-o0xahidro
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gamma-0x0-9-fenantren-croténico

la am;da del dcido N,N-dibutil-}—(3,4-diclor07- .
benzoillacrilico .
la amida del &acido N,N-dibutilé3-(2,4-dimetillﬁ"

. ep
*

berzoil )-acrilico Py

la amida del dcido N,N-dibutil-3-(2,4-dimetila"’
benzoil)-acrilico tuE

la amida del gcido 3-(2,4,6-triisopropil-benzodl)-
-acrilico ' vl

la amida del dcido N,N-dietil-3-(2,4,6-triiSopro-

pil-benzoil)-acrilico - AR

* s ae

la amida del &cido N,N-dibutil-1,2,3,4,5,6,7,8-

_octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-crotdénico

. la 1-[4-(1,2,3,4,5,6,7,8-0ctahidro~9-fenantril)-~

4-oxo-crotonil J-morfolina .

la amids del dcido N,N-dibutil-3-(5,6,7,8-tetira-
hidro-2-naftoil)-acrilico |
la hidracida del dcido N',N'-dimetil-3~(2,4,6-
-triisbpropil4ben2011)-acrilico

la hidracida del &cido 1,2,3,4,5,6,7,8-0ctahidro~

’-N'yN'-dimetil-gamma-oxo-Q-fenantren-croténico y'

la hidracida del &cido 1,2,3,4,5,6,7,8-0ctahidro-
N',N',10-trimetil-gamma-oxo-9~antracen~-crotonico.

Los derivados de écido aroilacrilico de las

formalas Ia, ib vy Ic pueden prepararse de manera ya de
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si conocida 2 partir de los acidos de las fdérmulas

IIa, IIb y IIc o & partir de los derivados funciona- °

reaccifén con los alcoholes, las aminas o las hidracinas.,

correspondientes,
Los ésteres de dcido aroilacrilico de las ‘:

formulas 16 ¥y Ic pueden prepararse, por ejemplo, mediaé;e

reaccidn de un Acido de la fdérmula IIb o IIc. o de ué'ég}i-

LA Y

vado funcional reactivo de este dcido, con un compueste*
LR ¥

de la férmula . e e

R
o 5 o
*d a0

AR3 v

donde

A  representa un grupo hidroxilico, libre o
esterificado, 0 un atomo de haldgeno y
R significa alquilo, halogenalquilo, dialqui-
laminoalgquilo, alcoximlquilo, fenilalquilo,
alquilo substituido heterociclicamente, al-
quenilo, fenilalquenilo, alquinilo'o fenilo
con 10 atomos de carbono & lo sumo.
Se prefiere aqui la reaccidn de un haluro
o anhidrido dcido de un dcido de la férmula IIb o IIc con
un alcohol libre de la férmula IV. Sin embafgo, es también

posible esterificar un &cido libre de la férmula IIb o
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IIc por reaccidén con un haiuro o éster suliénico dehlguilo,

alquenilo o . alquinilo, por ejemplo con el éster de dcido.’ , :

metil- o toluen-sulfonilico, en presencia de un agente bdsi.GQ
. * [}
(de preferencia, en presencia de un carbonato alcalino v

LR )
.

como el carbonato potdsico); o transformar por transeste-,

A
'

rificacidn un éster alcandlico inferior de un dcido de 12
férmla IIb o ITc en el dster deseado de la férmule Ib o +°
Ic. Ia esterificacién y la transesterificacidén se realizem.*

¢« v

preferentémente en un intervalo de temperatura situado +° ¢

At Y]

..’

entré la temperatura del ambiente y la de ebullicidn dei.-;
la mezcla reaccional. f]{}

Ias amidas de dcido aroilacrilico de las férmulas
Ia, Ib y Ic pueden_prepararse, por ejemplao, mediante reaccidn
de un dcido de la férmula IIz, IIb o IIc, o de un derivado

funcional reactivo de este dcido, con un compuesto de 1la

H-N ITI

en la que
Ry ¥ R, significan individualmente hidrdgeno,
alquilo, fenilalquinilo, alquilo o al-
quenilo con 10 dtomos de carbono & lo

sumo, substituidos heterociclicamente,
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gentan un radical heterociclico. .
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Si se parte del dcido libre, la reaccién N

k]

se efectia convenientemente en presencia de un agente des-?

.
C X}

hidratante, por ejemplo con ayuda de una carbodiimida 1
de @

v
&

N,N!'-disubstituida. En calidad de derivados ds dcido

reactivos pueden utilizarse, por ¢jemplo, ésteres alqui-

+ ®oe

licos inferiores, haluros o anhidridos.,Si se parte de  *ss*

sty

un haluro dcido de un dcide de la férmula IIa, IIb o IIc,s. -

)
la amidacidn puede realizarse en frio/a la temperatura <%...
ambiente, de preferencia a temperatura entre 0 y 258C.

Los éstercs se hacen roaccionar con ventaja con una amina de

la férmula III a temperatura elevada, eventualmente bajo

presidén elevada.

las hidracidas de deido aroilacrilico de
las férmulas Ia, Ib y Ic pueden prepararse segin los métodos
descritos para la preparacién de amidas; por ejemplo,
mediante reaccidn de un deido de la férmla ITa, IIb o
I1c, o de un derivado funcional reactivo de este &dcido,

eon un compueto de la férmula

% R4

H—N-N<
R

=<

5
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en la que uno 2 lo menos de los substituyentes

significa alquilo, fenilalquilo o alquiloz.
0..

0 alquenllo con 10 &tomos de carbono a 14»

R4, R5 ¥y R6

suno, substituidos hcterocicllcamente, nlen-

‘nd

tras los otros significan hidrégeno, o,bien
R, y R_ jurto con el 4tomo dc nitrégeno, represeitan
"2

un radical heterocfclico. -
e .-..

La reaccidén puede efcctuarse en frio o a la tempe-

L
raturs ambiente, dc preferencia a temperatura entre O y.2hec.
: AR

L4
s o

Las posibilidades que sc¢ han expuesto antes §§f§
preparar ésteres, amidas e hidracidas de dcido arcilacrilico
no dan un cuadro completo de los proccdimientos de prepara-
cidn de que se dispenes Al contrario, os posible obtener

estos compuestos también por otrag viae ya de si conocidas,

Los ficidos aroilacrilicos nccesarios como
compuestos de partida para la preparszcién de los
preparados de &cide aroilacrilico son on gran partc com-
puestos nuevos. Pucden prepararse con vontaja & partir
de -los correspendicntes hidrocarburos fundamentales que
no contienen todavia el radical dc 4cido gammna-oxo=cro=-

ténico, por rcaceibén con anhidrido naloico segin Priedel-
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Crafts. Se hacen reaccionar entre si, de conveniencia,
cantidades molares del respectivo hidrocarburo con anhi- 7 2f»¢
drido de dcido maleico, en presencia de cloruro de alu- - %

minio y en un disclvente inerte (por ejemplo, en un hidro .ot

carburo halogenado como el cloruro de etileﬁo), a la tem-. .7

L >
]

peratura ambiente, y se aisla de la manera ordinaria el
LI S
K1

dcido formado de la mezcla reaccional acidificada, por
_ .
L

extraccidn y concentracidn del extracto desecado. ULos

v o
o8 4
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deidos aroilacrilicos son por completo estables y cris-

LRl 2]
A |
e o

talinos.

v en
. * 90
e de

Derivados de dcido reactivos especialmente aptos
son los cloruros, gque pueden prepararse a partir de los dci-
dos libres, por ojsmplo mediante tratamiento con cloruro
de tionilo o pentacloruro de fésforo.

Los derivados d: deido-2crilico de las
férmulas Iz, Ib y Ic obtenidos segin este invento son farma-
céuticamente activos y despliegen, por ejemplo, actividad
vermifuga o‘varmicida. En el tratamiento de los ratones
infestados con gusanos pardsitos, teles como destodos .

(por ejemplo Hymenolepsis nana) manifiestan efecto curativo

a dosis de 1,5 a 1000 mg por kg aproximadamente., A 1la misma
dosis son también activos contra/%g;étodos, tales como
Syphacia obvelata, Strongyloides ratti, Nippostrongylus muris,

ete., Ademds, se ha observado (por ejemplo, en las ratas) acti-

vidad protozoocida, principalmente contra las amebas {como
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la Entamoeba histolytica), lo mismo que actividad bactericidaﬁl;J

(por ejemplo, contra Shigella sonnei). Por ejemplo, para el.”**$

es®

tratamiento de 1z Hymemolepsis nana en los ratones las dosis ..

curetivas y letales pueden darse con los compusstos siguien-} 7

4 _ 48
L4

5. tes: .
éster met{lico del dcido 3-(2,4,6-triiso-
propil-benzoil)-acrilico ID 50: »5000 mg/kg. °,

DC 50: 16 mg/kY
éster propilico del deido 3-(2,4,6- w5,
10.. =-triisopropil-benzoil)-acrilico , LD 50: ) 5000 mg/ke

DC 50: 13,5 mg/kg

éster butilico del dcido 3~(2,4,6~
-triisopropil-benzoil)-acrilico LD 50: ? 5000 mg/kg
DC 50: 16 mg/kg

15. amida del dcido 3-(2,4,6-triisopropils
-benzoil)-acrilico LD 50: 35000 mg/ke
DC 50: - 19 mg/kg

hidracida del dcido 1,2,3,4,5,6,7,8-

octahidro-N',N'-dimetil-gamma-o0xXo~-

-9-fenantren-croténico LD 50: } 5000 mg/kg
20. DC 50: 14 mg/ke
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amida del dcido N,N-dibutil-3- AR
-(5,6,7,8~-tetrahidro-2-naftoil)- ' RN
~acrilico 1D 50: 75000 mg/kg -,
.
DC 50: 40 mg/kg =
. A
amida del dcido N,N-dibutil-3- - o3
-(3,4-dimetil-benzoil)-acrilico LD 50: 1250-
‘ 2500 mg/¥k&*
DC 50: 15 mg/kg.
Los derivados de dcido aroil-acrilico de las férd;;:

L

las generales Ia, Ib y Ic y sus sales pueden, por lo tanto;
utilizarse como agentes terapéuticos en la medicina humana
N veterinaria; por ejemplo, en forma de preparados farmacéu-
ticos. Este invento abareca también el uso de los decidos
aroil—acrilicos‘de las férmulas Iz, Ib»y Ic como agentes
terapéuticos de propiedades vefmicidas; vermifugas, bacteri=-
cidas y/o protozoocidas, En la medicina humana se los puede
uéar, por ejemplo, parz el tratamiento de los vermes pardsi-
tos del tracto digestivo, en especial los céstodos, como
Diphyllobothrium latum;lﬂymenolepgis nana, Taenis solium y
Taenia saginata, y‘los nemétodos,;como Ancylostoma ducdenale,
Necator americanus, Strongyloidesistereoralis; Ascaris
lumbricoides y Trichuris trichiufé. Ep la medicina veteri-
néria son utiles para el tra%amiéhto éeulos animales domésti-
cos y utiles, en especial las ovejas, las vacas y los perros,

y son particularmente activos ; contra los eéstodos, como
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(1}
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Moniezia expansa, y los nemdtodos, como Haemonchus contortus,
lo mismo que contra jas especies Ostertagia y Trichostongyius..
TN

Para la administracidn peroral en los animales dg**s
et

sangre caliente, tasta una cantidad de substancia activa de7

1 a2 500 mg por kilo de peso corporal., Dosis ventajosas en 1=
'] ..'

medicine humena son las de 1 a 100 mg/kg, y en la medicina’
ves

veterinariz, las de 10 a 500 mg/kg. Ias cantidades de subs-
e .;

tancia activa indicadas para 1la aplicacidn oral pueden, 2

v s e
e,

gi se desea, administrarse en varias veces al dia. € ge

Las dosificaciones que se han mencionado antes{.:t
son simples ejemplos. Se las puede modificar hacia arrﬁ.??
o hacia abajo semin las condiciones especiales que prevalez-
can., |

El invento atafle a agentes antihelminticos que
contienen uno o mis de los dcidos aroil-acrilicos de las
férmuless Ia, Ib y Ic, asi como a un procedimiento para pre-
parar agenfes antihelminticos. Las subsiancias activas pueden
ser transformadas, de la manera ordinaria, en preparados
apropiados aplieables por via enteral, dtiles especialmente
para combatir la helmintiasis en el hombre y los animales.
Los preparados se éomponen apropiadamente en pastillas o
cépsulas que contengan de 50 a 500 mg de 1la substancia activa
por unidad de dosificacién.

Los preparados pueden contener, por ejemplo, vehi-

culos orgdnicos o inorgdnicos, tales como agua, gelatina,

s
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A

lactosa, almidén, goma ardbiga, estearato de magnesio, talco,

aceites vegetales, polialquilenglicoles, vaselina, etc, Lé%;}
sve

preparados pueden tener forma sélida (como la de pastillas,*’:

Cene

grageas, etc.) o forma ligquida (como la de soluciones, suspdp-
L]

siones 0 emulsiones). Pueden contener, si se desea, substan<

* o
¢ _ Sa

ciss coadyuvantes, tales como agentes de preservacidn, agen-

e

tes estabilizadorss, agentes humectantes o agentes emulgeh-

. : .y r . . ‘*'it
tes, sales para varior la presion osmotica o amortiguadores.

« 8

- . 4 . 8,
Asimismo pueden llevar mezcladas oftras substancias de actiwi-
. v b

b

dad terapéutica . - ve w
BJEMPIO 1

Se calientan en ebullicién durante 16
horas 15,1 g (0,05 moles) de dcido 3-(2,4,6-triisopropil-
benzoil)-acrilico con 14,2 g (0,1 mol) de yoduro metilico
y 13,8 g (0,1 mol) de carbonato potdsico en 150 cc de
acetona. A continuacidn se vierte la mezcla reaccional sobre
hielo y agua y se la extrae con éter. Se lava con agua la
fase éterea, se la seca sobre sulfato sédico y se la con-
centra., E1 éster metilico de 4cido 3-(2,4,6-triisopropil-
benzoil)-acrilico gque queda funde, despuds de recristali-
zacidn en acetato de etilo, & 84-85¢C.

El dcido 3-(2,4,6-triisopropil-benzoil)-
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acrilico utilizado como compuesto de paritida puede

”re

prepararse asi:

Se agitan a la temperatura ambiente o7

. &
66,6 g (0,5 moles) de cloruro de eluminio, 16,2 g (0,165 _
. 73

moles) de anhidrido maleico y 200 cc de eloruro de etilend,
durante 30 minutos. Se separa del cloruro de aluminio so="""

- &8

brante la solucidn originada, y refrigerando, se la intres.

¢’ ta

duce en una solucidn de 32,6 (0,16 moles) de triisopropil-.
benceno y 100 c¢c¢ de c¢loruro de etileno, 1a temperaturazrg;
interna no debe sobrepasar los 202C. Se agita la mezcla
reaccional a la temperatura ambiente durante 30 minutos,

se 1la vierte en hielo, se la acidifica con dcido clorhi-
drico y se la sacude con abundancia de‘éter. El extracto
etéreo se lavé por dos veces con agua, Se seca sobre sulfato
sddico y se concentra bajo presién reducida. E1 4cido 3-
-(2,4,6-triisopropil-benzoil)~2crilico que queda funde,

después de recristalizacidn en acetnato de etilo, a 150-1512C,
EJEMPLO 2

Se disuelven en 50 cc de éter 2bsoluto

\

6,4 g (0,02 moles) de cloruro de dcido 3-(2,4,6-triisopro-

pil-benzoil)-aerilico y, a 0-102C, se instila la solucidn
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15.
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= 20 =
%,‘ :”
en una mezela de O, 96 g (O 03 moles) de alcohol metilico,-t-n
.lu‘

100 cc de éster absoluto y 3 cc d¢ piridine. Se agita la _:

2o

-
mezcla reaccional'a la temperatura ambiente durante 30 - o
-

0
v

minutos, se la vierte en una mozcla de hielo y deido clo-

S t L

rhidrico dailufdo ¥ se la extrae con éter. La fase etéres kS

fv%

ge lava con agua, -COn una soluclén dilufda de blcarbonaﬁo

R

sbdico y otra vez con agua, se seca sobre sulfato 88dicdasy
a“m.z
] . "

¥y se concentra. El éster met{lico de dcido 3-(2 4,6- .00

“cfn \ .

-trllsopropl1—bcnzoil)-acri1100 gue queda funde, despuéa

v 3 R
¢
L4

acetato dg etilo

El cloruro de écido 3-(2;4,6-triisopropil-
~benzoil)~-acri{lico utilizado como compuesto de partida

puede prepararse asii

Se calientan a 3090 en 100 cc de to-
lueno, 6 1 g (0,02 moles) as 501do 3—(2 4,6-triisopropil-
~benzcil)-acrilico con 4,16 g k0,02 moles) de pentacloruro
de fésforo., Sc¢ concentra la solucibén limpida bajo presién
reducida y el cloruro oleoso de 4cido 2;4;6-triisopropil—
-benzoilpacrilioo que queda seo pasa; sin més purificacién;

a 1la elaboracién ulterior.

De manera enéloga son asequibles los compuestos

siguientes:
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- & partir de cloruro de gcido 4-(2,4,6-trimetil-~ R
' ’ MTY
benzoil)~acri{lico y propanol, oo
el éster propilico de deido 3-(2,4,6-trimetil- . ©
: v et
benzoil)-acrilico (aceite), i
‘9 ¥
. %
2 partir de cloruro de dcido 3-(2,4,6-trimetil- et
bengoil)-acrilico y alecohol decilico, s
. Ixpne
el éster decflico de dcido 3-(2,4,6-trimetil-
s ¢
benzoil)=acrflico (aceite), - RYDW
1"100.
a partir de cloruro de dcido 3-(2,3,4,6-tetrametil-
benzoil)-acrilico (preparado a base de dcido --3-
(2,3,4,6-tetrametil-benzoil)-aerilico, de punto de -

fusidn 161-1629C) y aleohol hexilico,
el éster hexilico de de¢ido 3-(2,3,4,6~tetrametil-

-benzoil)-acerilico (aceite),

o partir de cloruro de deide 3-(2,3,5,6-tetrametil-
benzoil)-acrilico (preparédo a base ds decido 3=~
(2,3,5,6-tetranetil-benzoil)-acrilico, de punto

de fusién 178-180¢C) y alcohol hexiliso,

el éster hex{lico de dcido 3-(2,3,5,6-tetrametil~

benzoil)-acrilico (aceita),

- a partir de clorufo de dcido 3—(2,4,6-trii$opro-
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pil-benzoil)-acrilico (preparado a base de deido
3-(2,4,6-triisopropil-benzoil)-acr{lico, de punto
de fusidn 150-1512C) y etanol, |
o1 éster etilico de deido 3-(2,4,6-triisopropil-

benzoil)-acrilico, de punto de fusidn 50-519C,

a partir de cloruro de écido'3—(2,4,6-triisopro—
pil-benzoil)-acrilico y propanol,
el dster propilico del deido 3-(2,4,6-triiso-

propil-benzoil)-acrilico (aceite),

REXT)
* * o

a partir de cloruro de écido 3-(2,4,6=-triisopropil-

-benzoil)-acrilico. e isopropanol

. ~benzoil)-acrilico, de punto de fusidn 69-70¢,

>

a partir de cloruro de dcido 3-(2,4,6~triisopropil~

benzoil)-acrilico y alcohol alilico,
el édster alflico de decido 3-(2,4,6-triisopropil-

benzoil)-acrilico, de punto de fusién 58-59¢C,

a partir de cloruro de dcido 3-{2,4,6-triiso-
propil—benzoil)~acrilico y alcohol butilico,
el éster butilico de dcido 3-(2,4,6-triisopropil-

benzoil)-acrilico (aceite),

. el éster isopropilico de deido 3-(2,4,6-triisopropil-



-~

5.

10,

15.

A ¢

23

1l
I

a partir de cloruro de dcido 3-(2,4,6-triisopropil-
bengzoil)-acrilico y alcohol hexilico; ‘ RS
el 4ster hexilico de édcido 3—(2,4;6-triisopropil- g:’
benzoil)-ascrilico (aceite), .s.

» .‘
¢ e

a partir de cloruro de deido 3-(2 4 6 triisopropil~"‘:

O.n

bengoil)-aerilico y alcohol aecillco,

el ster decflico dc &cido 3-(2,4,6-triisopr0pil- tesels

benzoil)~acrilico (aceite), VL

vt ey
[ . o

a partir de cloruro de éc1do 3-(2 4 ,6-triisopropil-,

were
« * 9
...'

benzoil)-acrilico y fenol,
el &ster fenflico de Acido 3-(2 4 G-trilsopropll-
benz011)-acrilico, de punto de fusidn 97-98¢0,

a partir de cloruro de 4cido 1,1,4,6—teframeti1~
gamme~oxo-5-indan-croténico (preparado a base de
dcido 1, l 4, 6-tetrametil—gamma—oxo—5-1ndan-

croténlco, de punto de fusibn 156-15790) y

metanol,

.

el &ster metflico de 4cido 1 1,4, 6-tetrametil-
gamma—oxo-S—indanpcroténlco, de punto de fusiébn

75-762C
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- a partir de cloruro de dcido 1,1,5,6-tetrametil-

gamma-oxo-4~-indan-crotdnico (preparado a base de ' ‘::
dcido 1,1,5,6-tetraneti 1-gamma-o0Xo-4-indan=-cro=- {..
ténico, de §unto de fusién 143-1449C) y metanol, 'E'
el éster met{lico de 4cido 1,1,5,6-tetrametil- {.a
gamma-oxo~4-indan-croténico {aceite), ..

- a partir de acido 1,1,4,6,7-pentametil-gamma-oxo-

-5-indan-crotdénico (preparado a base de acido e oe

1,1,4,6,7-pentametil-gamma—oxo-5-indan-croténico, ..

de punto de fusidn 153-1569C) y metanol, o
el éster metilico de 4cido 1,1,4,6,7-pentametil-

gamma~-oxo-5-indan-croténico, de punto de fusidn

66-672C,

- & partir de cloruro de dcido 3-(8,6,7,8-tetrahidro-
-2-naftoil)-acrilico (preparado a basc de acido |
3-(5,6,7,8-tetrahidro-2-naftoil)-acrilico de
punto de fusiép 143~1449C0) y metanol,
el éster metilico de dcido 3-(5,6,7,8-tetrahidro-

-2-naftoil)-acrilico, de punto de fusidn 57-589C.

-~ a partir de cloruro de dcido 3-(5,6,7,8-tetrahidro-
2-naftoil)-acrilico y alcohol hexilico,
el éster hexilico de deido 3-(5,6,7,8-tetrahidro-

-2-naftoil)-acrilico (aceite),
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- a partir de cloruro de deido 3-(5,6,7,8~tetrahidro-

e

-1,3,4-trimeti192-haftoil)-acrilico {preparado a N

.
ot

0.. o

base de seido 3-(5,6,7,8-tetrahidro-1,3,4-trimetil- *..

5e

15.

2C.

.

-
-
.«
L

2-naftoil)~-acrilico, de punto de fusidn 169-1702C) 4
y metznol, I..:.:
el dster metilico de &4cido 3-(5,6,7,8-tetraliidro- ~3.

1,3,4-%rimetil—-2-n&ftoi1)-acrﬂico, de punto de fugién

116-117¢2C, co

a partir de cloruro de &cido 3-(5,6,7,8~tetrahidroi:::
-3,8,8-trimetil-2-naftoil)-acrilico (preparado 2 bas‘é
de 4cido 3-(5,6,7,8-tetrahidro-3,8,8-trimetil-2-
naftoil)-acrilico, de punto de fusidén 126-128¢(C)

¥y metanol,

el éater metilico de &cido 3-(5,6,7,8-tetralidro=

-3,8,8~trimetil~-2-naftoil)-acrilico (accite),

a partir de cloruro de dcido 3-(3-cloro-5,6,7,8-
~tetrahidro~5,5,8,8~tetrametil-2-naftoil)-acrilico
(preparado a base de dcido 3-(3-cloro-5,6,7,8-
tetrahidro-5,5,8,8-tetramnetil-2-naftoil)-acrilico,
de punto de fusidn 126-1292C) y metanol,

el éster metilico de deido 3-(3-cloro-5,6,7,8-
-tetrahidro-5,5,8,8-tetrametil-2-naftoil)-acrilico,

de punto de fusidén 98-1002C,
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a partir de cloruro dc fcido 3-(3-etil-5,6, f 8~

-tetrahidro-5,5,8 8-tetramct11-2-naftozl)—acril;co e
(preparade a base de 4cido 3—(3—et11-5,6,7,8- '_ o
-tetrahidro~5;5;8,8~tetrameti1-2-naftoil)-acrilico, “ee
de punto de fusibn 128-1308C) y metanol,
el éster metillco de dcido 3-(3-etil-5,6 7.8 tetra~ ;.
hidro-s 5,8 8-tetrametil-z-naftoil)-acrillco, de )

.
MENX]

punto de fusidn 58-592C, . ve

LA )
LIPS

«® 0,

a partir de cloruro de 4cido 1,2,3,4,5,6,7,8-0c= ° =

e

L]
o« C o

tahidro-10-metil-gamma-oxo~J-antracen-croténico O
(preparado a base de écido 1,2,3,4,5,6,7,8-octa- ‘
hidro—lo-metil-gamma-oxo-9-antracenrcroténico;

de punto de fusidn 208-210QC) y metanOI

o1 &ster metilice de Acido 1,2,3,4,5,6 7 8-octah1dro-
10-metil-gamma-oxo-9-antracen-croténico, de punto

de fusibn 108-109¢C,

a partir de cloruro de &dcido 1;2;3;4;5;6;};8-octa~
hidro-gamma-ox0—9;fenantrenac§ct6nicq (preparado

a base de deido 1,2,3,4,5;6;7,8-oetahidro~gamma-
-oxo—9—fénantren—crot6nico, de punto de fusibn 169-
-1702C) y metanol, S

el éster metilico de deido 1,2,3,4,5,6,7,8~0ctahi-

dro~gamma—oxo~9—fenantren~crot6nico, de punto Ge
fusién 85-862C,




- a partir de ¢loruro de 4eido 1,2,3,4,5,6,7,8- g

.
-
.
L]

octahidro-ganma-oxo-g-fenantren-croténico y alcohol .. °

alflico, ‘ .

eee

el &ster alflico de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8-octahidro~ *

‘B gamna-o0xo~-9-fenantren-croténico, de punto de fusién:.:f°
48-50¢C, -5.
-~ a partir de cloruro de 4cido 1,2,3,4,5,6,7,8- _.t:.

octahidro-gamma-oxo-9-fenaniren-croténico y al-
cohol propargflico,
el éster propinilico de 4cido 1,2,3,4,5,6,7,8- eo'es

octahidro-gamma-oxo~9-fenantren~croténico, de punto

10-

de fusidén 99=1002C,
- a partir de cloruro de écido 1;2;3,4,5,6,7;8-octahidro-

ganma~oxo~9=-fenantren-croténico y alcohol 4-cloro-
-butilico; . o
el 8ster 4~cloro~butflico de &cido 1,2,3;4,5,6,%,8-
ootahidro-gamma-oxo—Q-fenantrenpcrot&ni60; de

15. punto de fusién 49-soec;

- a partir de cloruro de 4cido 1,2,3,4,5,6,7,8~
: octahidro-gammasoxo-9-fenantren—crot6nico y
alcohol 2-metoxi—etilico; -
el éster 2-metoxi-etilico de 4cido 1,2,3,4,
5;6;7;8-octahidro-gamma-oxo-g-fenaptren-cro-

20 ténico, de punto de fusibn 63-642C,
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- a partir de cloruro de &cido 1,2,3,4,5,6,7,8-

-octahidro-gamma-oxo-9-fenantren~croténico

y alcohol 2-dimetilaminoetilico,
el éster 2-dimetilamino-eti{lico de dcido f::}
1,2,3,4,5,6,7,8-0ctahidro-gamma-oxo-9-fe~ 'E'
nantren-croténico, de punto de fusidn 39-40C, ; Lf
- a partir de cloruro de &acido 1,2,3,4,5,6,7,8- SE
-octahidro—gamma~oxo-9-fenantren-crpt6nico veudt
y fenol ai}
8l éster fenilico de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8- : i:::
-octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-crotdnico, :}’1
de punto de fusidn 71-72°C, . N

- partir de cloruro de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8~
octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-crotdnico y
p-¢lorofenol,
el éster p-cloro-fenilico de deido 1;2,3,4,
5,6,7,8~0ctahidro~gamma-~oxo-9-fenantren-cro=

ténico, de punto de fusién 106-1072C,

- partir de cloruro de 4eido 1,2,3,4,5,6,7,8-
~oetahidro-gamma-oxo-9-fenan£renfcroténico v
alcohol bencilico,

81 éster bencilico de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8-
octahidro-gamma-o0xo-9-fenantren-croténico, de

punto de fusidén 98~992C,.
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- & partir de cloruro de 4cido 1,2,3,4,5,6,7,8~

+
-

.“‘.

LR

et s
L]

alcohol cindmico, Yeue

el éster cinamflico del 4cido 1,2,3,4,5,6?7,8:3’

octahidro-gemma~oxo-9-fenantren~croténico y

octahidro-ganma-oxo-9-fenantren-croténico, de o

punto de fusidn 72-74%C, y ‘e

-

- @& partir de cloruro de 4cido 1,2,3,4,5,6,7,83"‘

.a e

octahidro-ganma-oxo~9~-fenantren-croténico y ale’
cohol furfurilico, E

el &ster furfurilico del 4cido 1,2,3,4,5,6,7,8-
-octahidro-gemma-oxo-J-fenantren-croténico, de

punto de fusibn 106-1072C,

EJEMPIO __ 3.

Se disuelven 4,%2 g (0;02 moles) de cloruro
de éeido 3—(2;4;6-trimetil—bénzoi1)-acrilioo en 50 cc de
éster absoluto y; a temperatura de 0 a 1090; se instila
la solucién en una soluciébn de 3;65 8 (0;05 moles) de
dietilamina en 100 cc de éter absoluto, Se agita la mez~
cla }eaccional‘a la temperatura ambiente durante 30 minutos;

se la vierte en hielo y 4cido clorhidrico diluifdo y‘se la

‘extrae con éter. Se lava la fase etérea con agua, con una

solucién dilufda de bicarbonato sédico y otra vez con agua
y se la coneentra, La amida de &cido N,N-dietil-3-(2,4,6-

-trimetil-benzoil)-acfilico que queda es un aceite amarillo,
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- a partir de cloruro de dcido 3~(3,5-dicloro-bqﬁ%

30

#
"

De manera mnaloga son asequibles 108 compuestos

>

‘.‘
., ®

® vy

et
.

»

1]

z0il)-acrilico {preparado a base de dcido 3~ , =

-(3,4~dicloro-benzoil)-acrilico, de punto de *

+* "
(X4

fusidn 142-14392C) y amoniaco, .
la amida de dcido 3-(3,4-diclorobenzoil)-acrfiico,

de punto de fus;én 2052(, SO

a partir de cloruro de dcido 3-(3,4-dicloro-Rén-
zoil)-acrilico y dibutilamina,
1z amida de acido N,N-dibutil-3-(3,4-dicloro-

benzoil)-acrilico (aceite),

a partir de cloruro de acido 3-(2,4-dimetil-
benzéii)éacrilico (preparado a base de acido
3-(2,4bdimetil-benzoil)-acrilico, de punto

de fusién_le-llOQC) y dibutilamina,

la amida de &cido N,N-dibutil<3-(2,4-dimetil-
~benzoil)wacrilico :(aceite),

a partir de cloruro de acido 3=-(2,4,6-trimetil=-
bénzoil)-acrilico (preparado a base de dcido 3-
(2,4,6-trimetil-benzoil )-acrilico, de punto de
fusidén 140-1422C) y dibutilamina,

la amida Qe écido N,N~dibutil=-3-(2,4,6~trimetil~

benzoil)-acrilico (aceite),
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]

-~ a partir de cloruro de acido 3-(2,3,5,6~tetra-

.

.

metil-benzoil)-acrilico y dietilemina, P,
la amida dedcido N,N-dietil-3-(2,3,5,6-tem ~.
trametil-benzoil)-acrilico, de punto de !5*

fusidén 57-58¢C, S

MR
* LA
L]

partir de cloruro de acido 3-(2,3,5,6-te- e
trametil-benzoil)-acrilico y dibutilamina, *+«.%

la amida de dcido N,N-dibutile3-(2,3,5,6- 4+ -

Cea"

-tetrametil-benzoil)-acrilico (aceite), ST

* . L4

P

a partir de clorurc de deido 3-(2,4,6-triisom.
propil-benZOil)—acrilico (preparado a base

de “deido 3-(2,4,6-triisopropil-benzoil)-acrilico
de punto de fusién 150-1512C) y amoniaco

la amida de 4cido 3-(2,4,6-triisopropil-
~benzoil)-acrilico, de punto de fusidén 188-

189¢c,

a partir de cloruro de scidd 3~(2,4,6-tri-

isopropil~benzoil)~acrilico y dietilamina,

1a amida de dcido N,N-dietila3-(2,4,6-tri-

isopropil-benzoil)-acrilico (aceite),

a partir de cloruro de &cido 3-(2,4,6-
triisopropilbenzoil)~-acrilico y dibutila-

ninga,
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1a amida de deido N,N-dibutil-3-(2,4,6-triiso-

- -

propil-benzoil)=-acrilico (aceite), syva,

a partir de cloruro de acido 1,1,4,6,7-

.
Sed

pentametil-gamma-bxo»5—indan—crot6nico (prer' o

> e w

parado a base de acido l,l,4,6,7-pentametiiﬁ°'
]
gamma-oxo-5~indan-croténico, de punto de fu—

sidn 153~1562C) y dietilamina, e

v bk

la amida de dcido N,N-dietil-1,1,4,6,7- *%).°

»* oy

_ pentametil-gamma-oxo—indano—croténico (aceite),

a partir de cloruro de acido 3-(5,6,7,8-té%§§ﬁi-
dro-2-naftoil)-acrilico (preparado a base de éci-
do 3-(5,6,7,8-tetrahidro-2-naftoil)-acrilico,

de punto de fusion 143-144C) y dibutilamina,

la amida de de¢ido N,N-dibutil-3-(5,6,7,8~tetra-

- hidro-2-naftoil)-scrilico (aceite),

a partir de cloruro de dcido 3-(5,6,7,8-tetrahi-

dro=1,3,4~trimetil-2-naftoil }-acrilico (preparado

~ a base de acido 3-(5,6,7,8-tetrahidro-1,3,4-trime-

tilaz—naftoilé-aér{lico, de punto de fusién
169-170¢C) y dietilamina,

la amida de dcido N,N-dietil-3-(5,6,7,8~
-tetrahidro-1,3,4=-trimetil-2-naftoil)-acri-

lico (aceite),



¢

33

]

- & partir de cloruro de acido 1,2;3,4,5,6,7,8-
octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-crotdnico +° , ¢

{preparado a base de dcido 1,2,3,4,5,6,7,82"".
octahidro—gamma—oxo»9-f9hnantren—crot6nico;E:.
5. de punto de fusidn 169~17090) y amoniaco,_?“ °
la amida de 4dcido 1,2,3,4,5,6,7,8—octahidfq;'—

gamma-o0xo-9-fenantren-croténico, de punto de

fusidn 212-2140¢C, e

, v 3
.6 -

”l‘ »
- a partir de cloruro de #cido 1,2,3,4,5,6,}%$p

10, octahidrq-gamma—oxo-g—fenantren-croténicq;:;L

» Y e
vaqr

e isopropilamina,
la amidz de dcido N-isopropil-l1,2,3,4,5,6,7,8-
octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-croténico,

de punto de fusidn 203+20520C,

15. - a partir de cloruro de deido 1,2,3,4,5,6,7,8-
octahidroygamma-oxo~9-fenantren-croténico y
hexilamina,
la amida de &cido N-hexil-1l,2,3,4,5,6,7,8-
-oc¢tahidro-gamma-oxo-9-fenantren~-croténico,

20, de punto de fusidén 137-139¢C,

- a partir de c¢loruro de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8~
octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-crotdénico y
bencilaminag,
la amida de dcido N-benecil-1,2,3,4,5,6,7,8-

25. octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-croténico, de

punto de fusidn 176-17890,



5.

10.

15,

20,

) punto de fu516n 183-18490 i s T

ge pasito a6 fusiénﬂl77 Bec,

0o
w K
reg

"

a partir de cloruro de éeido l 2 3 4 5 6,7,8—

octah1dro—gamm&~oxo—9-fenantrenpcroténico y

3 -~

furfurllamlna, ‘ t s

”
rert o™

la anida de 4dcido N-furfurll-l 2 3 4 5 6 7 &"‘

T
oetahldro—gamma—oxo-9—fenantren~croténlco, @é.

(] B
Y
- .

a partir de cloruro de 4cido 1,2,3,4,5,6,7,6

octahidro-ganma=oxo~9-fenantren-croténico y,,

Y
. '0’1-r

la emida de cido N-(4-piridil-metil)-1 2,\3,,»',5,

garma-picolilamids, _ . S

6 7,8-octahidro—gamma—oxo-9-fenantrenpcroténico,

0‘5«0

o 7

e partir de cloruro de 4eido 1,2,3,4,5,6,7,8-
octahidro-gamnas0xo-9-fenantren-croténico y die-
tilamina,

la emida de 4cido N,N-dietil-1,2,3,4,5,647,8~

octahidro-gama-oxo-9-fenantren~-croténico, de

 punto de fusibn 9C~91ec,

a partir de cloruro de 4cido 1 2 4 5, 6 7 8—

00tahldro-gémma-010-9-fenantren—erot6nico g

dialilamina,
la amida de 4cido N,N-dialil-1,2,3,4,5,6,7,8-
octghidro»gamﬁa—oxo-gifanantren,croténico (acei~

te),
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- a partir de cloruro de deido 1,2,3,4,5,6,7,8«

-oc tahidro-gamma-oxo-9-fenantren—croténico y

dibutil-emina, B

a0t

la amida de dcido N,N-dibutil-1,2,3,4,5,6,7,

At C,
- ?
8-<octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-croténico **°

» reT
-

{aceite), -

a partir de cloruro de écido 1,2,3,4,5,6,7,8% """
octahidro-9-fenantren-crotdnico y piperidina?f‘

la 1-[4-(1,42,3,4,5,6,7,8-0ctahidro-9-fenantrill-
-4<0x0-crotonil-piperidina, de punto de fu§§§§
107-108¢¢, y o

a partir de cloruro de dcido l,2,3,4,5,6,7,§£§8

octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-croténico y mor-
folina,

la 1-(4-(1,2,3,4,5,6,7,8—octahidro-9-fenantril)-
4=oxo-crotonill-morfolina, de punto de fusiédn

117-1182cC,

Se disuelven 6,4 g (0,02 moles) de clorurc

de dcido 3«(2,4,6-triisopropil-benzoil)-acrilico en 50 cc

de éter absoluto ya tempefatura de 0 a 10¢C,
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se instila esta solucién en una solucién de 3 g (0,05 -
L R
*e%%

moles) de N,N-dimetilhidracina en 100 cc de éter absolutQ,,

Se agita la mezcla reaccional a la temperatura ambienteﬁ.

LA R

duranté 30 minutos, se la vierte en hielo y dcido clo-'_' .

L4 - ¢

rhidrico diluido y se la extrae con éter. Se lava la fase'’
etéres con agua, con una solucidn diluida de hidro carbdﬁéto
s0dico y otra vez con 2gua y se la concentra. Ia hidra—s...
cide de dcido N';N'-dimetil-3-(2,4,6-triisopropil-benzoit)=
-acrilico que queda funde, después de recristalizacion éé:i

alcohol metilico, a 176-1772. I A

De manera andloga son asequibles los compues-

tos siguientes:

~ a pertir de cloruro de &cido 1,1,4,6,7-
pentametil-gamma-0x0-5-indan~crotdénico
(preparado a base de dcido 1,1,4,6,7-
pentametil-gamma—-oxo~5-indan-crotdnico,
de punto de fusion 153-156¢C) y N,N-di-
metilhidracina, | ‘
la hidracida de acido Ni,N'—1,1;4,6,7~
~heptaimetil-gamma-oxo-5~indan-croténico,
de punto de fusibn 169-1700C,
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SRR S -

- a partir de¢ cloruro de écido 1,1,5,6-tetrametil-
gamma~ox0—4~indan»crot6nicO (preparado a'%gée

de 4cido 1,1,5, 6~tetramet11—gamma—oxo—4—£hdén—

A X 0

croténlco, de punto de fusidn 150-15190) xn

5. N N—dlmetllhldraclna, A

la hidracida de écldo N, N'-l l 5, 6-hexametil—

LI )

gamma-oxo~4~1ndan,crot6n1co, de punto de fu516n

169-170¢C,

‘OI.O

'y « 0
«r @
LI

- a partir de cloruro de Acide l l 4, 6-tetr°"t11-

e ¢

gamma-oxo-5-1ndan-orot6nico (preparado a bage
19. de &cido l 1,4 6—tetramet11—gamma~oxo-p—iéé;n-
| croténlco, de panto de fusibn 156-15790) y
N,N-dlmetlghldraglna, .
la hidracida de écido N';N'-1;1;4;6-hexametil-
gamma-oxo—S-indan—oroténico;»de panto de fusibn

158-160¢0C,

15. - a partir de cloruro de dcido 3-(5;6;7;8—tetra-
| hidro—l;3;4-trimeti1—2-naftoi1)~acrilico (prepa~

rado & base de dcido 3—(5'6l7.8—tetrahidro-1.3‘4-
-tr1met11-2-naft01l)-acrillco, de punto de fusidn
169-170¢C) y N N-dlmetilhldraclna,
la hidracide de 4cido N' N'-dlmetilp3-(5 6 7 8-

20. tetrahidro—l,3,4-trimetil-2-naft01l)~acr1110u,
‘de punto de fusién 201-20290;
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- 8 partir de cloruro de aeido 1,2,3,4,5,6,7,8-
octahidro—lO-metil-gamma-oxo~9~antraeen~cr6k6§5—
co (preparado a base de acido 1,2,3,4,5,6,?;§é
octahidro-10~metil-gamma~oxo—9-antracen-érot§nico,

5. : de punto de fusién 208-2109C) y N,N-dimetilhj=

dracina, .

la hidracida de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8-pctah£a;o-

500

N',N',lO—trimetil-gamma-oxo-9—antracen—croyén;co,

de punto de fusidn 225-2269C, e

(R
. L4
“s

10, - a partir de cloruro de acido 1,2,3,4,5,6,7;8:",
-octahidro-gamma—oxo-9—fenantren—crot6nico'(é;e-
parado a base de acido 1,2,3,4,5,6,7,8~0ctahi-
dro~-gamma-0x0-9-fenaniren~crotdénico, de punto
de fusion 169-1702C) y N,N-dimetilhidracina,

15. la hidracida de &cido 1,2,3,4,5,6,7,8-pctahidro-
N'N,-dimetil-gamma-0xo0-9=-fenantren-croténico,
de punto de fusidn 182-184¢e¢,

" - a partir de cloruro de &cido 1,2,3,4,5,6,7,8-
octahidro-gamma-oxo-9-fenantren-croténico y
20, N,N-diisopropilhidracina,
- la hidracida de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8-0ctahidro-
N,N!~diisopropil-gamma-oxo-9-fenantren-croténico,
de punto de fusion 123-1259C, y
- a partir de cloruro de &decido 1,2,3,4,5,6,7,8-0c-
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L]
"
L R R

tahidro-gamma-oxo-9-fenantren-croténico y N-ami-’

nomorfolina, la amida de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8-:,:

-octanidro=-N-morfolino-gamma~oxo-9-fenantren=""""

e

~croténico, de punto de fusidn 224-2269C eoe

. 7 Py " - 7 .'00.6
Preparacidén de pastillas de la composicidn sigulen-
. "

te: . e
Amida de dcido 3-(2,4,6-triisopropil- ’

~-benzoil )~acrilico 100 ,bmg
Lactosa ' 120,0 mg
Almidon de maiz 77,0 mg
Estearato de magnesio ' 0,3 mg
Talco ’ 2,7 ng

Peso por pastilla  300,0 mg

-~

Se mezclan homogéneamente la substancia activa
con la lactosa y parte del almiddén de maiz y se pasa la

mezcla por un tamiz con aberturas de ¢,2 mm aproximadamente,

‘Luego se granula la mezcla de polvo homogéneo con una canti-

dad apropiada de una pasta de almiddén de maiz al 15% y se
seca. Se afiaden el resto del almiddén de maiz, el talco y
el estearato de magnesio y se comprime el conjunto en pasti-~

llas,
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EJEMPLO 6

Preparacidn de pastillas de la composicidn

siguiente: o

Ester metilico de écido 3-(2,4,6-triisopropil)- “ufe
-benzoil)-acrilico 200,0:mg
Lactosa 200,0 mg
Almidén de mafz 194 ,Omg
Talco ' 5,.5.?: .3116

Estearato de magnesio ' 0,6 mg

Peso por pastilla 600,.0‘.1‘&.3
Se mezcla homogéneamente la substancia activa con
la lactosa y parte del almidon de maiz y se pasa la mezcla
por un tamiz con aberturas de 0,2 mm apro:iimadamente. Lyego
se granula la mezcla homogénea de polvo con una cantidad
epropiada de una pasta de almiddn de mafz al 15% y se seca.
Se afiade el resto del almiddn de mafz, el talco y el estea-

rato de magnesio y se comprime el 'conjunto en pastillas,
BJEMPLO 7

Preparacidn de capsulas de la composicién si~

guiente:
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P

Hidracida de dcido 1,2,3,4,5,6,7,8- e
octahidro-N' ,N¢-dimetil-gamma-0x o0~ :::?
-9-fenantren-croténico 75,6;m§{
Lactosa 7590:éé;
Almidén de maiz | 20,0 g
Talco ' : S,O'ig

Peso por caps, a 175,0:né:

» . .
oot

Se mezcla la substancia activa homogeneamentéd’ fon

ve *

le lactosa y el almiddn de maiz, se pasa. la mezcla por:ung

méquina tamizadora, se 1la combina con el talco y se envasa

en capsula de gelatina N¢ 4,

EJEMPLO 8

En una mezcladora apropiada se mezclan homogénea-
mente 100 g de éster prépilico de écido 3-(2,4,6-triisopro-
pil-benzoil)-acrilico, finamente pulverizado, con 900 g de
harina de trigo de calidad alimenticia, Para una Qaca de
500 kg que estd infestada de parasitos, se afiaden 250 g de

la mezcla previa a la racidén de pienso diario, de unos 3 a

5 ke.
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it

EJEMPLO 9 | - .
Se mezclan con 900 g de agus de bebida 100-% de
amida de dcido N,N~dibutil-3-(5,6,7,B-tetfahmro-z-'&éftom_
-acrilico, fin{simamente molida. Para estabilizar %ﬁ&icamente
la suspensidn al 10%, se afiade metilcelulosa como agente
espesante (en lugar de metilcelulosa pueden usarse, tagbién

alginatos, harina de algarroba, polivinilpirroliddng,’ silica-

tos y otras materiass ).. & una oveja de unos 30 kg 58 ad-
ministran 15 g de esta suspensidn al 10%, por via owai,

IS

valiéndose de una cuchara, o en dilucidn con agua, por

medio de wun frasco.
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REIVINDICACIONES - . e

.
s, 8%

*®* %

- .

[P
L]

L I 4
*

. Descrito el objeto del presente invento ge.Qecla-
...0'

ran nuevas y de propia invencidn las siguientes reivindica-
e &

ciones, con prioridad de la solicitud ge patenté suiza

ne 18837/66 del 30 de Diciembre de 1966.

.
L N A

s »°
** @
...-‘.

1. Procedimiento para la preparacidn de gdrdivados
‘deido arilacrilico, de las férmulas generales AN
~C0~CH=CH~-COX Ia

en 1a que 1a fraccién molecular fenflica

A estd substituida por dos é;omos de halégeno
o0 radicales de alquilo o eicloalquilo in-
ferior y
designa un grupo aminico, eventualmente

substituido;

de -



15.

20.

= 44 =

!
ety
C..'.Q
+ »
~C0-CH=CH=-COY Ib vt

L3

e €
.,
en la que la fraccién molecular fenilioa tese

¥ %
4 )
ya

esta substituida a lo menos por treSwétbﬂbﬁ
de haldgeno o radicales de alquilo o ciclo-
alquilo inferior,

mientras gue

o bien sigﬁifica un radical alcoxilico,

alqueniloxilico, alquiniloxilico o fenoxi-

lico con 10 dtomos de carbono a lo sumo,
substituido o insubstituido y en el que 108
substituyentes dela fraccidén molecular benzoil-
acriloilica junto con el radical alcoxilico, al-
quenilox{lico o alquiniloxflico contienen a lo
menos 6 atomos de carbono o, juntos con el radi-
cal fenoxilico, a 10 menos 10 dtomos de cafbono,
0 bien representa un grupo aminico, substituido
o insubstituido, o un grupo hidracinico
substituidom en el que los substituyentes de

la fraccidén molecular benzoil-acriloflica

junto con los substituyentes de radical ami-
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nico o hidracinico contienen a lo menos

6 atomos de carbonoj .

«C0~CH=CH~C02 Ic

en 1a que la fraccidn molecular fenilica

c

esté condemsada con un radical hidrocar-
buro ciclico no atomatico de 5 o 6 miembros,
0 con d0s o tres redicales hidrocarburos
ciclicos de 5 o 6 miembros, y eventualmente
estd substituida por uno o més atomos de _
haldgeno o por uno o mas radicales de algquilo
o alcoxilo inferior, ‘
mientras que
o hien significa un radical alcoxilico,
alqueniloxflico, alquiniloxilieo o fenoxi-
lico con 10 adtomos de carbono a 1o sumo,
eventualmente substituido,
0 bien representa un radical aminicc

substituido 0 insubstituido, 0 un radical
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hidracinico substituido

fl

o 0
LR

A AN
. )

L4 4
caracterizado por esterificarse, amidarse o hidrazidiise

e

un écido, o un derivado funcional reactivo de un dcido,

de las férmulas generales

0 bien

~C0~CH=CH~COOH

-CO0-CH=CH=COOH

-C0-~-CH=CH-COOH

donde los simbolos

do antes,

3 [ K]
P
v

IIb

Ilc

A, By C -tienen el significado que se les ha atribui-

de manera ya de si conocida, para introducir los radiceles
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]
]

L3

. 3

! L Y
X, Y 0 z.' s et
. ) e% %y
. .

*oe?

2. Procedimiento segin la reivindicacién,},

caracterizado por amidarse un d¢ido, o un derivado futi-

* o
o o0

cional reactivo de un acido, de la férmula Ila con’un com-

P §

puesto de la férmula *
¢ o ¢
O Y ]
P e
H-N 111 e
Nz, o

donde .
Ry ¥ R, signifidan individualmente hidrdgeno,

alquile, fenil-alquilo, alquilo ©
alquenilo con 10 dtomos de carbono a lo
sumo, substituido heterociclicamente 0,
junto con el dtomo de nitrdgeno, represen-

tan un radical heterociclico.

3. Procedimiento segun la reivindicacién 1,
caracterizado en que un dacido, o un derivado funcional reac-
tivo de un dcido, de la férmula IIb se esterifica con un

compuesto de la férmula

A IV
Ry

donde
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representa un grupo hidroxilico, libre o
esterificado, 0 un Atomo de haldgeno

¥

significa alquilo, halogenalquilo, dialquidd-
minoalquilo, alcoxialquilo, fenilalquilofft
alquilo substituido heterociclicamente, al~:
quenilo, fenilalquenilo, alquinilo, fenila'',

LI

o halogenfenilo con 10 dtomos de carbono,d.*

LK B

1o sumo, y los substituyentes del grupo f:'x‘
benzoil-acriloilico, junto con el grupo e
alquilico, alquenilico o alquinilico, contienen
a lo menos 6 dromos de carboho o; junto con

el radical fenilico, & lo menos 10 Atomos.

de carbonoj

o se amida con un compuesto de la férmula I

donde

H-N 11T

Rl ¥y R, significan individualmente hidrdgeno,

alquilo, fenilalquilo; alquilo o alque-
nilo con 10 dtomos de carbono a 1o sumo,

substituidos heterociclicamente, o0, junto
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, , : R
con el atomo de nitrogeno, representan “afi*

LA NY

radical heterociclico, y los substituyemtes

del grupo benzoilacrioflico, junto con Los
3 L J

substituyentes del grupo aminico, contjienen

6 atomos de carbond a 10 menos; o

0 se hidracida con un compuesto de la férmula i

donde uno 2 lo menos de loes substituyentes

5 significa alquilo, fenildlquilo o al-
quilo o alquenilo con 10 atomos de

carbono a 10 sumo, substituidos hete-
réc{clicamente, mientras 1los otros
significan hidrdgeno; o bien

Ry ¥ R5; junte con el dtomo de nitrdgeno, represen-
tan un radical heterociclico, y los subs-
tituyentes del grupo benzoilacriloilico,
Jjunto con los substituyentes del grupo

hidracinico, contienen 6 dtomos de car-

bono a lo menos,
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il

.

»
) 4q®
4. Procedimiento segin la reivindicacidp®l

.

k]
23
)
»

tes

caracterizado en que un dcido, o un derivado funcidual

reactivo de un dcido, de la férmula IIc se esterificd
s,

con un compuesto de la férmula

AR3 v e
..—:11.
.’::'oi
donde e
A representa un grupo hidroxilico, libre o
: esterificado, o un atomo de haldgeno
y .
R, significa alquilo, halogenalquilo, dialquila-

3

mihoalquilb, alcoxialquilo, fenilalquilo,
alquilo substituido heterociclicamente,
alquenilo, fenilalquenilo, alquinilo, fe-
nilo o halogenfenilo con 10 dtomos de car=
bono & 1o sumos ~

0 Se amids con un compuesto de la férmula

H-N III
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L
L ]
*

[ ’,
LYY
L

donde ' .

3
[ ] ¢
R, ¥y B, significan individualmente hidrdgent;’

alquilo, fenilalquilo, o alquilo o &l
quenilo con 10 dtomos de carbono a1y’
sumo, substituidos heterociclicameﬁméh
0, junto con el atomo de nitrdgeno,,ns-
presentan un radical heterociclicoiil}

«® Ve

0 se hidracida con un compuesto de la formula .,

te &

Sere
« * 2
. E X Y )

donde wno a lo menos de los substituyentes
Rys Ry ¥ Rg significa alquilo, fenilalquilo o alqui-
15, 1o o alquenilo con 10 atomos de carbono a
1o sumo, substituidos hetercociclicamente,
mientras los otros significan hidrdgeno, o
bien '
R, ¥ Ry, junto con el atomo de nifrégeno, represen=

20, tan un radical heterociclico.

5. Procedimiento segin las reivindica-
ciones 1 y 2, caracterizado en que un dcido de la

férmula IIa, substituido por dos dtomos de haldgeno o



5

15.

.20,

52

"

¥ .

. .'
dos radicales alquilicos, o un derivados funcionail, ¥eac-

[ A )
tivo de este dcido, se amida con amoniaco o con uga .

amina alquil-substituida de 1la férmula III. ‘i

&
.

s &

6. Procedimiento segﬁn'la_reivihdicaci&h’Bl
paractefizado por amidarse un haluroc de acido 3-(3i1—di—
cloro~benzoil)-acr{lico o un halgro {por ejemplb;*eﬁ-clorﬁ-
ro) de ac¢ido 3-(2,4-dimetil-benzoil)-acrilico cor;,!ig'butil-

e

aminac A

a se ¢

oo

_ 7. Procedimisnto segun las reivindicacibtyés
1y 3, caracterizado por esterificarse un dcido de la fér-
nula ITb, substituido por 3 o 4 radicales alquilicos,
o un derivado funcional reactivo de este dcido, con un

aleenol o un alquenol de la férmula IV.

8. Procedimiento segin la reivindicacidn 7,
caracterizado por ééterificarse un haluro (por eéemplo,
el cloruro) de dcido 3-(2,4,6-triisopropil-benzoil)-

acrilico con metancl, propanol, butanol o hexanol.

9. Procedimiento segin las reivindicaciches
1 y 3, caracterizado por amidarse un dcido de la férmula
IIb substitufdo por 3 6 4 radicales alquilicos, o un
derivado funcional reactivo de este dcido, con amoniaco o

con una amina alquil-substituida.

10. Procecimiento segim la reivindicacién-
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L}

> Bceycmrallll) ¢ -
NN Sl ey

*
.

. . . .
- N

9, caracterizado por amidarse un haluro (por egedﬁ%a,
et o,y

el clorurc) de acido 3—(2,4,6-triisopropil—benzoil);

. < ser
acrilico con amoniaco o con dietilamina, .

<

..
L

[ ]
&
11. Procedimiento segin las reivindicac% nes

’ Te T
v 3, caracterizado por hidracidarse un acido de ‘la fér-

l’
.

mula IIb substituido por 3 o 4 radicales alqulllc o

. v?
un derivado funcional reactivo de este acido, con;gﬁ
N,N-dialquilhidracina. SN
o
12, Procedimiento segin la reivindicacidn 11,
caracterizado por hidracidarse un haluro (por ejemplo,
el clqruro) de dcido 3-(2,4,6-trrisopropil-benzoil)-acri-

1ico con N,N-dimetilhidracina.

13, Procedimiento segun las reivindicaciones
1 y 4, caracterizado por esterificarse un dcido de la fér-
mula IIec, condensado con uno o dos anillos ciclohexdnicos,
o un derivadq funcional reactivo de este acido, con un al=-

canol o alquenol de la férmula IV.

14. Procedimiento segin la reivindicacidn
13, ceracterizado por esterificarse un haluro (por ejemplo,
el cloruro) de &cido 1,2,3,4,5,6,7, 8-octahidro-gamme 0X0

9-fenantren-croténico con metanol o alcohol alllzco.

15. Procedimiento Segun las reivindicaciones
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1 y 4, caracterizado por amidarse un dcido de la ﬂénmula
IIc, condensado con uno o dos anillos c1clohexanzces, o un

.

derivado funcional reactivo de este acido, con ampniaco,

L3 -
con una zmina alquil-substituida o con una amina eicllca

'A‘tt

de la férmula III, 2 .

L
.h"*a

16. Procedimiento segun la reivindicacién:ls,
caracterizado por amidarse un haluro {por egemplq,.el clo=-
rure) de acido 3-(5,6,7, 8~tetrah1dro-2—naft01l)-aprlllco
o un haluro (por ejemplo, el cloruro) de deido 1,?,3,4,5,
6,7,8~0ctahidro-gamma~ox0-9~fenantren~croténico con dibu~-

tilamina o morfolina,

'17. Procedimient6 segun las réivindicaciones
1 y 4, caracterizado por hidracidarse in deido de la
férmula IIc, condensado con uno © dos anillos ciclo-
hexanicos, o un derivado funcional reactivo de este

d4cido, con N,N-dialquil-hidracina.

18. Procedimiento segun la reivindicacidn
17, caracterizado por hidrazidarse un haluro {por
sjemplo, el cloruro) de &cido 1,2,3,4,5,6,7,8-0cta-
hidro—lO—metil-gamma—oxo»9-antfacen-céoténico o un
haluro (por ejemplo, el cloruro) de &cido 1,2,3,4,5,
6,7,8-octahidro-gamma-oxd-gffenantren-croténico con

N ’N-dimetilhl draCinay
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19. Procedimiento para la preparacién dé::

*

* *

derivados de dcido arilasrilico.
| .o

Segun se describe y re1v1ndlqa en la presen-
2 DO

te memoria descriptiva que consta de 55 hojas folfédas

T
.

5 ¥y escritas a maquina por una sola cara. -

“‘0:3':'-

Madrid, a 28 de\Diciembre de 1967 A
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Fumades JOIT Robrisbiil
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