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El presente invento concierne o un procedinien—
%o pare la preparacidn de nueves amidas de Acido cinfmico

de la férmula general I

H=CH -~ CO0~R

Hi

2 .

en la que Rl significa un Atomo de bromo o de yodo ¥ Rz I
significa un radical piperidino o morfolino. I |
Los nuevos compuestos son preparsdos de acuer—. L

do con el invento segfn el sizmuiente procedimiento: *
. D P

*

Olefinacidn de un compuesbto de la Lérmula gene~):

ral IL

CHO ) I1

¥

cn la que Rl tienc los significodos indicados inicial-

nenbe, con un compuesito de la fdemula IIT
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en la que 32 tienc los significodos indicadoz iniciulinen—
te y A sispifica un gruno (R5>5 P=Ci- , en que R5 TenTe—
senta un radical arilo o alcoailo.

In la reaccidn, se hace reaccionar uma ilifa
de la férmula III, eventualmente sin previo aislamiento,
de la mancra mis convenicunbe en un disolvente anhidro
inerte, por ejemplo dioxano o benceno, y preferiblencnbe
a 20 a 1002C, por ejemplo a la temperatura de ebullicidn .
del disolvente utilizado, con un compuesto de la ibrmula
Ir, (bibliografin Organic Reactions, Vol, 14, 270 (1965))

Los materiales de partida ubtilizados en el pro
cedimionto son pereialmente nuevos y pueden ser nrepari-
dos seplin nétodos conocidos.

La preparacidn de una ilida de la Lérmule III
sé recliza por reaccidn de una triaril-fosfina o triclco
hil-fosfina con una correspondiente amida de feido hald-
seno-gcdtico y por subsiguicnte reaccldn con una base.

n

Las nucvas amidas de Acido cinfmico de le Lér-
mnula general I, preparadas de acuerdo con el inveato, po-
seen valiosas propicdades farmacoldgicas, especialmente
una aceidn antiflogistica y antipirética,

iZn el ensayo del edema de ceolin y de carrase—
nina en retas, los compuestos de la formula I son superio
res a la fenilbutazona en lo qgue se refiere & la.ampli—
tud bterapoutica.

Los siguientes ejewplos sirven para explicon

el invento con més debvalle.

Biemplo 1: Piveridida de Acido 4=bromo=cinimig

Una solucibn de 5,5 g (0,05 moles) de A=brono-
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benzaldehido y 11,7 g (0,03 moles) de trifenil-piveridino-
carbonilmetilenb—fosforané ¢s calentada en 100 ul de ben-
ceno_absoluto, durante 20 horas, 2 reflujo hasta ebulli-
cibn. Después de eliminar cl disolvente en vacio se sepa
re el Oxido de trifenilfosfina desde el producto por ox-
traccidn con mucha cantidad de éter de petrdleo de bajo

nunto de ebullicidn. Bl residuo e recristalizado a par-|
tir de mebanol y proporciona 5,3 g (60% de la teoria) del.’

producto puro de punto de fusidn: 1349C, ‘ afes

R

Ejemplo 2: Piperidida de Scido 4—vado~-cindmico.::
A una suspensidn de 1,95 g (0,017 moles) de tey-
butilato de pobtasio en dioxano absoluto sec afiaden enApor-iu

- -

ciones 7,3 g (0,017 moles) de cloruro de trifenil-piperid.
dino-carbonilmetil-fosfonio. & continuacidn se aifiade répéi
demente gota a goba la solucidn de 4,0 g (0,017 moles) de
4~yodo-benzaldehido en dioxano cbsoluto, y se calienba 12
mezcla durante 12 horas bajo reflujo.rDeSpués de enfrisr
se vierte en agua y se extrae con cloroforme. &l productd
rudo obtenido a partir del extracto clorofbérmico es re-
cristalizado, pars la purificacidn, varias veces a parbiy
de isopropanol. dendimiento: 5,2 5 (576 de lo teoria),
punto de fusidn: 1H4-1359C.
Anflogemente a los cjemplos de realizacidn 1
y 2 se prepararon los siguientes compuestos: Plperidida
de 4cido 3-bromo-cinimico, punto de fusidn: 98-992C.; moxp
folide de Acido 4~bromo-cinfmico, punto de fusidn:142-1442C

morfolida de Acido 3-bromocindmico, punto de fusidn:
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80-312C; piperidida de fcido ’-yodo-cindmico, punbo dc fn
sién: 109~1109C; morfolida de dcido 4—yodb—cinﬁmico: pun-
to de fusidn: 175-1772C.; morfolida de &cido IH-yodo-cini-
mico, punto de fusidn: 100-1012C.

La presente solicitud que corresponde a loo bi

sentadas on Austria el 1 de Diclembre de 1.967 7y 27 de

Agosto de 1.968, bajo el nlmero A 10911/67 V/12e2 y 5 de |

Noviembre de 1.968, N2 A 10.755/68 V/12e2, sc acogen o los

beneficios del articulo 51 del vigente Estotuto sobre Pro

—

piedad Industrial

ReIlVINDIOAGTIU HE5

Los puntos de imvencidn propiz y nueva gue we
presentan para gque sean objebto de esta solicliud de Ia~

",

tente de Invencidén en Igpaila, por VEINTE afios, son lou
siguientes:
1.- Procedimicnbto para la preparacidn de nuevas

anidas de Acido cinfmico de la férmula general I

~.

>
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en la que Ry significa un &tomo de bromo o .de Jouu y e -

significa wn radical piperidino o morfolino, caracteriza-
do porque se hace reaccionar un compuesto de la fdrmula -

general II

CHO IT -

en la que Rl esté definido como inicialmente, con un con-

puesto de la férmula general IIIi

A - g - R, I1iI
0

en la que R2 tlene los significados indicados inicialmend

te, y & significa un grupo (R5>3 P= CH, en que Ry repre-
senta un redical arilo o alcohilo.
2.~ Procedimionto segin la reivindicacibén 1,

caracterizado porque la reaccidn se lleva a cabo en un
disolvente:

7 3.- Procedimiento segln las reivindicaciones
1 y 2, cavacterizado porque una ilida de la férmula IIx
es hecha reaccionar "in situ® con un compuesto de la EOr

mula II,
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4,- Procedimiento para la preparacidén de nuevas
amidas de Acido cindmico.
Dal y como se ha descrito en la HNemoria gue oau-

tecede y nara los fines que se han caspecificado.

Tata Memorio consta de siete hojas cocrivas 2

méguina por una sola cara.

i 4 ENE: 969

Hedrid.

P.A.
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