HL.-cf.~PS.17636/SD.
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CERTIPFPICADO
DE
ADICION

-a favor de INSTITUTO DE INVESIIGACIONES TERAPAUTICAS, S. A.,

entidad espafiola, domiciliada en Barcelona, celle Santany,
20, por "MEJORAS EN EL OBJETO DE LA.PATENEE PRINCIPAL

Ne 347.509, por'"PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE UN DERIVA-
DO DE ETILENDIAMINA",

MEMORIA DESCRIPTIVA

‘El presente certificado de adicidn se refiere
8 unas mejoras aplicables en el objeto de la patente prin-
cipal ne 347.509 en la que se cubre un nuevo procedimiento

de obtencidn de un derivado de etilendiamina, asi como a

"su certificado de adicidn Ne 352,077,

La citada patente frincipal tenia como objeto
obtener un derivado de etilendiamina con uno de los ni~
trégenos monosubstituido por un radical cafeinico y otro
disubstituido por los radicales metilo y 2-fenilisopropi-

Lo,



10,

15.

20.

EL resultado era un compuesto de férmula
CoolloglgOy de propiedades analépticas, psicotdénicas, an-
tidepresivas y antiespasmddicas, segin se demostrd expe-
rimentado con animales, Este compuesto fue el resultado
de hacer reaccionar 8;haloxantinas con etilendiaminas
substituidas.

Un nuevo procedimiento fue objeto de un certi-
ficado de adicidn en el que se preparaba el compuesto ob-
jeto de la patente principel haciendo reaccionar 8-(beta-
c;oroalquil)-aminocéfeinas con aminas substituidas.,

. Las mejoras objeto de este segundo certificado
de adicién, proponen la obtencidn de un derivado de eti-
lendiamina con andlogas caracteristicas y propiedades te-
rapéuticas substituyendo los derivados xantinicos citados
por N-/ cafeino-(8)_/-alquilendiaminas, que se hardn
reaccionar con halogenuros de alquilo.

' El procedimiento mejorado consiste esencial-
mente en hacer reaccionar N-/ cafeino~(8) _/-alquilendia-
minas con el halogenuro de alquilo correspondiente al do~
rivado que se desee obtener,

Preferentemente, se 1leva a cabo haciendo reac-

cionar Nemetil-N-/ cafeino-~(8)_/-etilendiamina

0
Lo
H3G--—N/ C—N_ CH,
(! lcl N/*NH—CH:,CHQNH
2N
Co
CH

3 _ (Pérmila T)
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con bromuro de fenilisopropilo

?Hi-CsHS

Br ?H (Pérmula IT)
CH3
' Esta reaccién debe llevarse a cabo en el seno
de un disolvente orgdnico y'en presencia de una substancia
capladora de haluro de hidrdgeno, por ejemplo carbonato
sédico anhidro. '
Pare feilitar la comprensién de este invento

se cita a continuacién un ejemplo, dado & titulo infor-

mativo y no limitativo.

. BJEMPLO

Se refluye durante 8 horas 0,25 mol de N-metil-
N-/ cafeino~(8)~_7etilendiamina con 0,25 mol de bromuro
de fenilisopfopilo en 700 cc de etanol junto con 0,14
mol de carbonato sddico anhidrido. Se filtra el producto
precipitado en caliente, y de los liquidos, previa ligera
concentracidn, se obtiene un derivado de punto de fusidén
de 15355°C. _ |

Serdn independientes del alcance de la invencidén
las caracteristicas accesorias empleadas en la puesta en

préctice del procedimiento, tales como los medios y apa~

.ratos empgeados para ello, por guedar todo ello comprendido

en las sgiguientes reivindicaciones,

NOTA
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Se reivindica como objeto del presente certifi-
cado de adicidn s |

1. lMejoras en el objeto de la patente principal
Ne 347,509, por . "Procedimiento de obtencidén de un deriva-
do de etilendiamiﬁa", caracterizados esencialmente por
el hecho de hacer reaccionar N-/ cafeino-(8)_7-alquilen—
diaminas con el halogenuro de alquilo correspondiente al
derivado que se deseca obbener,

2. Mejorés en el objeto de la patente prineipal
Ne 347,509, por "Procedimiento de obtencidn de un deriva-
do ‘de etilendiamina", segin la reivindicacidén 1, carac- -
terizados por el hecho de hacer reaccionar Na-metilaNi—Zfba~
feino~-(8) _/-etilendiamina con bromuro de fenilisopropilo.

3. Mejoras en el objeto de la patente prinecipal

"He 347,509 por "Procedimiento de obtencidn de un deriva-

do de etilendiamina', segin las reivindicaciones 1 y 2,
caracterizados por ¢l hecho de llevar a-cabo la reaccidn
en el sero de un disolvente y de una substancia captadora
de haluro de hidrdgeno., .

4, Nejoras en el objeto de la patente prihcipal
Ne 347.509, por "Procedimiento de obbencidén de un derivado

de etilendiamina,

Todo ello segin queda escrito y reivindicado en



la presente memoria descriptiva que consta de cinco hojas
foliadas eseritas por una sola cara.

Barcelona, 19 de mayo de 1,969
YO DE INVESTIGACIONES
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