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La presente invencidn se refiere g compési-é
ciones farmacéduticas que contienen sustancias que afec-;
ten a parte, pero no a todas, las actividades y funcio-‘
nes de las fibras nerviosas parasimpdtices y colinérgi—e
cas que son afectadas por las sugtancias anticolonérgie=
cas . Ofro objeto de la invencidn es proporcionar métoe
dos de tratemiento médico en los que son emploados estos
compuastos. |

La invencicn comprende también procedimiep
tog para la preparacidén de las sustancias activas; vy al-
gunas de las propias sustancias asctivas. Ias sustancias
activas de la invencidon pueden ser rerresentgdas por la

férmula

0

"
R 0w0a NHCH,,CH, 02 I

en la que Rl eg seleccionado del grupo que consta de = =

grupos de alcohilo y de alquenilo rectos y ramificados -

que contienen de 1 a 6 dtomos de carbono, grupos de clee

cloaleohilo y cicloalquenilo que contienon como méximo =

6 dtomos de carbono; grupos de alcoxialcohilo rectos y -

ramificados que contienen de 2 a 8 dtomos de carbono, ¥

el radical

r4
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en la que A representa un radical bivalente selecciona

|13 v 9

1hrd
P o
S atagiledit

&; ez 558
A

tos y ramificados que contienen de 1 a 4 dtomos de carbg

do de la clase gue consta de grupos de alcohileno recee

no, grupos alcohilenoxd rectos y remificados gue contiee
nen de 1 a 4 &tomos de carbono y unidos g un ndeleo de —
fenilo a través del dtomo de oxfgeno, y grupos alcohile=
noxicicloohileno rectos y ramificados que contienen Qe =
2 & 8 dtomos de carbono y estén unidos al micleo de feome
nilo a través de un dtomo de carbono, y ré y R? 80N = =
iguales o diferentes y estdn seleccionados del grupo que
consta de grupos hidrégeno, hidroxile, alcohilo y alque-
nilo que contienen de 1 a 3 dtomos de carbono, incluyen~
do el isopropilo, grupos alcoxi ¥ alquenoxi que contie--
nen de 1 a 3 &tomos de carbono, incluyendo el isopropo--
xi; grupos de hidroxialcohilo rectos y ramificados que -
contienen de 1 a 4 dtomos de carbono, fluor, cloro; bro=-
mo nitro, formilo y amino; y R2 estd seleccionado del =
grupo que consta de hidrdgeno, grupos de alcohilo y alw--
quenilo rectos y ramificados que contienen de 1 g 4 gto~
mos de carbono, grupos de cicloalcohilo ¥ cicloalgqueni=--
lo que contienen como méximo 6 &tomos de carbono,grupos

alcoxialeohilo que contienen de 2 a 8 4tomos Geo carbo— =
m,@wmdeﬂmﬁﬂwnﬂwMMqmcmﬁmmde3n
a 9 dtomos de carbono, y el radical -CO-R3, en el que -
R3 estd seleccionado del érupo que consta de grupos alcg
hilo y de alquenilo rectos y remificados que contienen -
de 1 a 4 dtomos de carboné, grupos alcoxl y alquenoxi ==
rectos y ramificados que contiscnen de 1 a 4 dtomos de m—
carbono, grupos alcoxialcoxi rectos ¥y ramificedos que ~-

contienen de 2 a 8 dtomos de carbono, grupos de alcoxie-
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elcoxialcohilo rectos y ramificados que contienen de 3 =

a 9 dtomos de carbono, grupos de aslcoxislcohilo rectos Yy
ramificados que contienen de 2 a 8 dtomos de carbonoy, Jy

el radical

r

AN

D

RO

en el que ré y R% son como han sido definidos anterior
mente, y B representa una 1linea de valencia o un radieal
bivalante seleccionado del grupo que consta de grupos al
cohilenoxi que contienen de 1 a 4 dtomos de carbono y eg
tén unidos al ndcleo de fenilo a través de wn dtomo de =
carbonoe

Cada uno de los sustituyentes.R4 y R? pue=
den estar colocados en cualquiera de las posiciones 2, 3;
4, 5 y 6 sobre el nmicleo de feniloe

Son ejemplos de grupos alcoxi y alcohilo =
como sustituyentes sobre el nicleo de fenilo el metoxi y
el metilo.

Los grupos R* y R? pueden ser iguales o di
ferentes.

Algunos de los compuestos comprendidos en
la formula I estén desoritos en la bibliograffa, No - =
obstante; no ha sido sugerida su capacidad para poten= e
clar o reforzar el efecto bloqueador de la secrecidn gdg
trica de dcido clorhfdrico de los anticolindrgicose = =

360207
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As{, son conocidos los compuestos en los que Rézés hidng
geno y RE os CH3-y C, HS-' C3Ho-; (CH3)20H-, (CH3)3

Cem,y CH2=CHCH2-, 06H50H2-, ési como los compuestos de lg

férmula

0

fn
n

W -C- NHCHZCHZOQ

en la que Q es CHy~, 02H5 G4H9-.
Son ejemplos llustrativos de los grupos —-
l 2 * Ll -

CH, CH, -
2°H2 b OgH00H, G-

s s

cﬂaoécha.; CH,0CH,CH=; otros ejemplos ilustrativos del

grupo RL gon?

3

OCH

arras D\ —a



CH3

</;'>LH_

5
a L Nerl
/ OCHZJ!H- / \nczzz_ G, 008 ,CF
10 (LH
3
Los compuestos de la presente imvencidn =-
son obtenidos fdeilmente por métodos analdglcos, por — =
15 ejemplo, por adicidn de un compuesto hidroxilado de la =
f£érmula
RL-0H II
15 en la que Rl tiene el significado indicado anteriormente,
a un isocianato de la férmula
=Q¢=N= 2
0 ¢C=N CHZCHZOR III
20 en la que R2 tiene el significado especificado anterior=
mente.

Son ejemplos de grupos y funcionalmente ==
equivalentes los grupos de carboxilato de metales y § e~
rivados de gcido carbox{lico, tal como un halogenuro de

25

dcido, un éster de alcohilo y un enh{drido de dcidoy = =

360207
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enh{dridos mixtos con decidos alcoxifdrmicos, cidos care TR

box{licos, dcidos sulfénicos y 4cidos inorgénicos,z;? §

- BIZ ETL

rivados obtenidos por reaccidn entre un 4cido carboxd~ -l
lice y un miembro del grupo que consta de carbodiimida -
y compuestos de funcidn similar, teles como el N,N'-cgr—
bonildiimidazol, y el Neetil=Safenileisozazolio—3'=sule—
fonatos Preferiblemente, Y es un grupo de cloruro de m-
carbonilo, Z es un grupo hidroxilo y %% es un Stomo de =
cloro.
10 Las siguientes ecuaciones esquemiticas de
reaccién sirven como ilustracidn detallada de los Procem
dimientos descritos anteriormente. Rl v R3 tienen log =~
significados especificados anteriormente.
Se ha comprobado, con gran sorpresa, que =
15 estos ésteres de dcido carbdmico refuerzan fuertemenie -
el efecto bloqueador de la secrecidn gastricads &cido me
clorhidrico de los anticolinérgicos, rero no tienen efeg
to algunc, o un efecto muy bajo, sobre otros efectos - -
de los anticolinérgicos. Por tanto, es posible bloguear
20 de modo efectivo la secrecién gistrica de deido clorhim—
drico por medio de una combinacién de anticolinérgicos -
¥ las sustancias de la presente invencidn, sin ningin —-
temor a los efectos secundarios corrientes que tienen =
lugar con frecuencia en los tratemientos con los antico~

25 linérgicos sélos, tales como sequedad de la boce, difie-
cultades de adaptacidén, etc, que suelen impedir wn tratg

miento racional con estas sugtsncigse

Estas propiedades muestran los compuestos
de la presente invenecidn son muyy favorables, e kpespera~

30 dase 51 los compuestos de esia invencidn son administrg

360207
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to ninguno, o en todo caso una débil sedacidn, en dosis

razonables, pero una investigacidn més profundes muegstra -
que las sustencias tienen un efecto de bloqueo de la sew
crecidén gistrica de dcido clorhf{drico, Este efecto es =
reforzado intensamente con un tratamiento-sirultédneo de
los snimales con una sustancia anticolinérgica tel como
la hiosclamina. Gracias a este efecto reforzado, es po=
gible emplear proporciones de anticolinérgices y de los
compuestos de la presente invencidn que son muy pequefias
en comparacidn con las dosis necesarias si se emplea 8=
lo una de estas sustancias. Este efecto reforzente sde—
lo afecta a la secrecidn de dcido clorhidrico, lo que ha
ce posible un bloqueo total de la secrecidn gdstrica de
gcido clorhidrico, sin que aparezcen efectos securdarios
de ningln tipo. Un blogueo total de la secrecién de - -
deido clorhfdrico con un enticolinérgico solo no es po~—
sible, a causa de los efectos secundarios, muy intensos;
que aparecen si la dosis es aumentzda. Por tanto, los =
corxpuestos proporcionades por la presente invencidn son
productos farmacéuticos estremadamente Gtiles para el ==
tratamiento de la Wlcera, particularmente en combinacidn
con dosis pequefias, no activas per se; de anticolinérgi-
COSe

Las sustancias segin la presente invencidn
muestran tambidn un efecto sedante general.

Las sustancias activas segin la pregente -
invencidn pueden ser sintetizadas por procedimientos de

sintesis ya establecidoss Los mdtodos de preparacidn —

360207
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son ilustrados con més detalle por medio de los ejempir_

siguientes.

La presente invencidn comprende también m ==

procedimiento para la preparacidn de composlciones farmg
céuticas con mayor efecto inhibidor sobre la actividad -
de disminucidn de la secrecidn gdstrica de deido clorhi-
drico de las sustancias anticolinérgicas activas, caracw
terizado por la adicidn a dicha mustancia anticolinérgi-
ca de al menos un compuesto de la formula I. Mds adelan
te, en esta Memoria descriptive, se dan ejemplos de sus-
tencias activas anticolinérgicas.

Empleando la combinacidn de anticolinérgi-
cas y sustancias de la presente invencién, es poslible =
emplear proporciones de anticolinérgicos que Son sufiw =
cientement e pequefias para no dar lugar a los indessables
ofectos secundarios, citados anteriormente, de log anti=

colinérgicos.
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2~fenoxietanol (4,2 g), beta-metoxietilisg
cianato (3,0 g), y cloruro de metileno (2 ml.), colocsm=
dos en un matraz provisto de un condensador de reflujo =
¥y un tubo de secado en la parte superior, fueron calentg
dos en un bafio de agua durante cinco horas. Despuds, la
mezcla fué destilada bajo presidn reducida. La fraceidn
con punto de ebullicidn en el intervalo de 143-146% C g
0,4 mn. Hg fué recristalizada a partir de &ter de éetrB—
leo, dando 3,5 ge de beta-fenoxietil-N-beta~metoxiarile—
carbonato. P. de . 332 C,

Las susténcias indicadas en la Tabla 3 fug

ron preparadas por el mismo método.

. n “ EQ) b S
:5 Woo :?
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Se ha comprobado que los siguientes com= -

puestos son de particular valore

5
Ejemplo Clave Férmula
0
38 61./67 CH3OGHZC‘HZOgNHCH 20H200H3
10
i
39 61/60 cn3ocazcnzo$mcnzcn 2oc112cn3

0

</ \>_
25 8 75/88 CH2H>CNHCH20H20H
1 81/58 </ \>.cH 20320' NHCH CHZOH

20
0
</ >_
17 81/60 \ cnzcﬁzcnzogNHGHZCHZOH
25
I\
9 75/73 \/ >-0H20<1NH0H20H200H3

30 6-@@/;
3 \,L_.‘\,.i’

14=2-T1 -7 -
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Ejemplo Clave Formula
7/ \

48 83/17 ~CH,,CE 0 mmzcnzoo&B
15 81/57 ,// \ CHOGNHCH oCH,0CH,
41 83/19 OCH,,CH,,0 mcnzcnzoan

0
30 85/40 CH3GHZOCNHCH20H20CH3

0

32 81/75 CH3CHZCH200NHCH20H200H3

0
61 81/83

(CH3)3COCNHCH20H200H3

36207
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Hgn sido sometidos a ensayo, para determia YRR

nar su efecto inhibidor de la secrecidn de dcido clorhf- "‘« 
drico, compuestos comprendidos en el objeto de la pre—-l?f;;l
sente invencidn. Da investigacidn ha sido efectusda de
la manera siguiente:
A ratas hambientzs les fué administrada, =
por medio de una sonda o tubo gastrico, la disolucidn a
una suspensidn, en la proporcidn de 1,2 mle por 100 g =
de peso corporal. Da administracidn fué repetida una ==
hor mgs terde. Iranscurrida otra hora, las ratas fue- -
ron muertas, y se recogic el contenido de la cavidad gig
trica, fué dilufdo hasta 12 mle, y despuds fué determing
do el pH por medio de un pHB-metros Los resultados obte-

nidos se muestran en la tabla sigulente.

Observacionss individuales Hg de Promg
obsep dio
vacig

nes
Agua 2,8 3,0 3,0 3,0 2,5 2,6 2,8 2,8 24 2,90

(Con'trOIGS) 3’0 3,0 3,0 3,0 2’7 2’8 2,9 3’0

2’9 2,8 3,1 2,9 2,8 2’9 3’3 2,9

0,0028% de 3,1 2,95 3,3 3,1 3,0 3,15 3,3 3,0 19 3,28

hioaciamida 4-,0 3,15 396 3,0 3’2 3’7 4,25 392
3,15 3,9 3,3

A P E"', '-".‘ '?
JOczu

- 19 -
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Fué sometido a ensayo el reforzamiento del
efecto inhibidor de la hiosciamina sobre la secrecidn =
de dcido clorhfdrico, administrando una disolucidn de =-
hiosciamina gl C,0028%, que también conten{a 0,3% § 0,14
® de la sustencia a ensayar. Un valor medio del pH de =
més de 4, obtenido para wn grupo de custro rates, es una
indicacién muy clara del efecto. Los valores obtenidos

en cada cnsayo se dan en la Tabla 6. Ios resultados se

indican de la siguiente maneras

Valor de pH obienido Efecto cualitative
superior a 4,7 il

comprendido entre 4,0 y 4,7

El velor reel del pH dado para algunas de
las sustancias es el valor medio de los resultados Ge ==

los ensgyos en cuatro ratas.

~Zabla 6
Sust tancie Efecto cug Valor del Efectivo cug
segin el Clave litativoj PHi diso- litativos dl
ejemglo - dlsoluc on 1uci g al solucidn sl
n ,3 ,3/4' 0’1%
1 81/58 id 4,93 ‘4
8 75/88 AN 5,18 $d

365207



Toh cont

5 Sustencia Clave BEfecto cug Valordel Efectivo cug
segun el litativo} pHi disg litativo; di
e} emglo - disolucirn lucion =  solucign al
n al 0,3 al 0,2% 0,1
10 9 75/73 L 6,26 Ly
11 75/90 1L 5,98
15 81457 il 6,15 4
17 81/60 14 4,93
18 81/59 il 4,05
15 20 85/46 id 4,87
21 71/94 1 4,20
30 85/40 e 5415 il
32 81/75 14 5,90 )
33 81/87 4
20 35 81/80 KN} 4,86
36 81/92 4
37 81/63 14 5413 :
38 61/67 i 5,05 14
39 61/60 i 6,56 Ld
25 40 81/88 1
49 85/78 L
50 85/68 Ly
51 85/80 1l
52 85/81 e
30 53 89/24 44

365207
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Sustencia Clave Efecto cug Valor del Efectivo cua-
segun el litativoj- pHi diso- litatiyo; di=
ejemglo - . disolucign lucidy al solucidn al -

n al 0,3 0,3 0,1

54 89/14 )

55 89/23 d

56 85/79 i 1

58 89/07 il

44 83/16 i 4,80

48 83/17 i 4,33

41 83/19 il 6,68

61 81/83 id 5422 il

La teble denuestra con notsble eviden—-

- cla que todos los compuestos de la presente invencidn

sometidos a ensayos cussan un aumento sustsncial d@l =

pH gl ser combinados con una dosis de hiosciamina, que

por si misma causa un sumento insignificante en el pH.

Para algunos de los compuestos ha sido =

sometido a ensayo el efecto sobre la secrecidn de &cido

clorhidrico en ratas con el plloro ligadoe Ios resulta~

dos obtenidos se dan en la Tabla T

365207
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Table 7.~ Efecto de bloqueo de la secre-
cibn de 4eido clorhidrico en rg
tas con el piloro ligado (por

ciento)

ng/kg de peso corporal

sustancia
gegin el ejem
plo ne

1,2 3,6 12 36

1 81/58 10 47 92

3 75/93 14 68 75 04

7 81/79 22

8 75/88 39

9 75/13 75
38 61/67 36 62
39 61/60 78
48 83/17 76

De los valores dados en la Tabla 6 y en ==
la Tabla 7 se deduce evidentemente que las sustancias —-
de la presente invencibn tiene un excelente efecto de -
bloqueo de la secrecidn de 4cido clorhidrico, especial--

mente en combinacilén con anticolinérgicos, pero tambidn

A !:; e "‘, Vn; t7
36050
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por si misma.
Se llevaron a cabo, en ratas, ensayos parai
determinar la influencia de las sustancias de lg presen-
te invencidn sobre el sistems nervioso central. Fueron
5 administrados por via intraperitoneal 200 mg. de la sus=-
tancia activa, y después el animal de ensayo fué coloca-
do sobre su dorso. Fué medido el tiempo requerido por -
el animal pare ponerse de patas y adquirir un movimiento
firme., Cuanto menor ss el tiempo, menor es el efecto —- |

10 de la sustancia sobre el sistema nervioso central (SNC).
En este ensayo, las sustancias segfnlos ejemplos 1, 3, -
8, 9, 15, 30, 32, 38, 39, 49, 51 y 54 no parecieron afeg
tar al SNC en los animales de ensayo.

Ios inhibidores géstricos de la presente -

15 invencifn tienen una baja toxicidad cuando son adminis--
trados por vie oral, y lea dosis letal media (50 %) - - -
(DL50) al ser administrados por via intraperitoneal, es,
pars. todog los compuestos sometidos o ensayo, superior a
400 mg. por kg. de peso corporale.

20 Bl efecto inhibidor de la secrecibn de - -
dcido clorhidrico que caracteriza a los compuestos de —--
la presente invencién es de una naturalezs marcadamente
local, y sblo es conseguido por administracién oral, as{
como parenteral. Ios Ssteres de &cldo carbbnico antes -

25 descritos pueden ser administrados preferiblemente por =—
via oral, bien en formas sflides, como comprimidos, cép-
sulas, grénulos, etc., ¢ en forma fluida, como una sus--
pensidn o disolucidn, y las composiciones pueden conte~=
ner, en las preparaciones farmacéduticas, los aglomeran-—- |

30 tes, sustancias que sirven de vehfculo, aditivos dilu- -

(Q m~ f W} .n\
-, po
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yentes, agentes protectores, y aditivos para dar sauve. - 8
ya aceptados normalmente.

Las composiciones para el tratamiento de -
la dlcera, entre otras enfermedades, pueden contener — -
una o més sustancias segfin la presente invencién, bien =
golas o en combinacidn con una o mis sustancias antico~-
lindrgicamente activas, seleccionadas del grupo que = -
consta de, entre otras, escopolamina, amprotropina, - -
beta-piperidinoetil-O-acetil-tropato, homatropina, cuca-
tropina, ciclopentalato, piperidolato, adifenina, tifo--
nemilo, diciclomina, carbofluorencaminéster, metilnitra-
to de atropina, metilnitrato de escopolamina, metilbro--
muro de espopolamina, butil-bromuro de escopolamina, me~
tilbromuro de homatropina, pentatianato, hiosciamina, —-
oxifenonio, metilbromuro de pipenzolato, clidino, metan=
telina, propantelina, triciclamol, triciclamol, hexoci—-
¢lio, mepiperfonidol, tridihexetilo, dibutalina, benzo-—-
metamina, aminopentamide, ambutonio, difenmetanol, meta-
nosulfonato de benzotropina, atropin-S-éxido, escopola~--
mino-N-4xido, amolanona, papavorina, supavarina, dioxi-
lina, neupaverina, etavarina, isomatepteno, civerina y -

sostrona.

En su utilizacién clinica, los compuestos
de la presente invencién pueden ser administrados en do-
sis terapéuticamente efectivas de 10-1000, y preferi- -
blemente 50-500 mg, de cuatro a ocho veces en 24 ho- =
ras.

Los ejemplos siguientes ilustran la prepa-

racifén de las composiciones farmacéduticase

TESOM
N IVETIAY
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EliemElo 2=

Instruceciones de preparacién de un jarabe

que contiene 0,5 % (peso por volumen) de sustancia de la
férmula I:

Sustancia activa 0,5 g
Sacarina ) 046 go
Azfcar 3,40 &
Glicerins 5,0 &
Agua destileds 10,0 g.
Aroma 0,1 g
Etanol 96%, hasta 100,0 ml.

El azlcar y la sacarina son disueltas en agua
destilada caliente. Al enfriar, se completa el peso de
la disolucidn con agua y se afiade glicerina. Ia disolu-
eibn acuose es vertida en la disolucibn de sustancia ace
tiva y aroma en aproximadamente 63 ml. de etanol, y des=

puds se completa hasta 100 mle. con etanol.

Ejemplo 3e=

250 g. de sustancia activa son mezclados =

con 175,80 g. de lactosa y 169,70 g. de almidén de pata-

ta, la mezcla es humedecida con una disolucidn alcohdli-

ca de 10 g. de 4cido estedrico, y es granulada a través

de un tamiz. Una vez seca, se mezclan 160 ge de almidén

360407

f



10

15

20

25

30

14~2-T71

i
de patata, 200 g. de taleo, 2,50 g. de estearato de MAG=

nesio, y 32 g. de difxido de silicio coloidal, y la mez-
cla es transformada por compresién en 10.000 comprimi- -
dos, cada uno de los cuales posa 100 ng. y contiene 25 -
mg. de sustancia activa. Ios comprimidos pueden ser mary
cados con lineas de fractura, si se desea, para facili--

tar una adaptacidn més precisa a la dosis.,

E,[emglo 4 o

Es preparada un granulado a partir de - -
250 g. de sustancia activa, 175,90 g+ de lactosa y la -~
disoluciln alcohblica de 10 g. de 4cido estedrico. Una

vez seco, el granulado es mezclado con 56,60 g. de dib--

xldo de silicio coloidael, 165 g« de talco, 20 g« de ale=
nidén de patata, y 2,50 g. de estearato de magnesio, y -
transformado por compresidn en 10.000 nfcleos centrales
de grageas. Est0os son recubiertos priﬁero con 6 g. do -
"ahelleo" o goma lasa, despuds con un Jjarabe concentrg—-
do de 502,28 g. de secaraes cristalizeda, 10 g. de goms,
ardbiga, 0,22 g. de colorante, y 1,5 g. de didxido de =
titanio, y secados. Cada una de las grageas obtenidag -
pesa 120 mg. y contiene 25 mg. de sustancia activae

La presente solicitud que corresponde a la
presentada en Gran Bretafia con fecha 11 de junio de = -
1.968, bajo el nimero 27787/68, se acoge a los benefi- —
cios del articulo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad
Industrial,

!f:‘-: - _‘ '} ,'-\:" (=
5 Vuwiwy d
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Los puntos de invencifn propia y nueva que
se presentan para que sean objeto de esta solicitud de - .
10 Patente de Invencifn, en Espafia, por VEINTE afios, son —-
los siguientes:
le- Un procedimiento para la preparacién
de derivados de 4cidos carbdmicos de la fémula
15
0
" .
R" - 0 = C ~ NHCH,OH,OR? T
20 en la que Rl esté seleccionado del grupo que consta de =
grupos alcohilo y alquenilo rectos y ramificados que - -
contienen de 1 a 6 &tomos de carbono, grupos cicloalcohi
lo y cicloalquenilo que contienen como méximo & &tomos -
de carbono, grupos alcoxialcohilo rectos y ramificados -
25 que contienen de 2 a 8 4tomos de carbono, y el radical
30

14m2T1 - 28 -
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en el que A representa un radical bivalente seleccionado
del grupo que consta de grupos alcohilenc rectos ¥y rami-
ficados que contienen de 1 a 4 4tomos de carbono, grupos
alcohilenoxi rectos y ramificados que contienen de 1 g -
4 4tomos de carbono y estdn unidos al nfcleo de fenilo a
través del dtomo de ox{zeno, ¥ grupos alcohilenoxialcOm
hileno rectos y ramificados que contienen de 2 a 8 §to-—
mos de carbono y estan unidos al ndcleo de fenilo a tra-—
vés de un 4tomo de carbono, y rt ¥ R° son iguales o Qi--
ferentes y estédn seleccionados del grupo que consta de -
hidrdégeno, grupos hidroxilo y alcohilo y alquenilo que -~
contienen de 1 a 3 4tomos de carbono, incluyendo el isow
propilo, grupos alcoxi y alquenoxi que contienen de 1 g

3 4tomos de carbono, ineluyendo elisopropoxi, grupos hi-
droxialcohilo rectos y ramificaedos que contienen de 1 =
a 4 4tomos de carbono,fldor, clore, bromo, nitro, formi-
lo y amino; ¥ R2 estéd seleccionado del ZIUpo0 quUe CONS=-—
ta de hidrégeno, grupos alcohilo y alquenilo rectos Yy ra
mificados que contiecnen de 1 a 4 4tomos de carbono, gru-
pos cicloalcohilo y cicloalquenilo que contienen como ==
méximo 6 4dtomos de carbono, grupos alcoxialcohilo rec~-

tos y ramificados que contienen de 2 a 8 4tomos de car--
bono, grupos alcoxialcoxialcohilo rectos y ramificados -

que contienen de 3 a 9 Atomos de carbono, y el radical -
SESRAN |
JES Lo
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97 reg OH

-CO-R3, en el que RS estd seleccionado del grupo que cons
ta de grupos alcchilo y zlquenilo rectos y ramificados -
que contienen de 1 a 4 4&tomos de carbono, grupos alcoxi
¥ alquenoxi rectos y ramificados que contienen de 1 a 4
4tomos de carbono, grupos alcoxialcoxl rectos y ramlfica
dos que contienen de 2 a 8 Stomos de carbono, grupos al-
coxialcoxialeohilo rectos y ramificados que contienen —-
de 3 a 9 atomos de carbono, grupos alcoxialcohilo rectos
¥y ramificados que contlenen de 2 a 8 &tomos de carbono,

¥y el radical

r4

—_—_§§- B =

———

en el que R4 Yy RO son cono se han definido anteriormen——
te, ¥ B representa una linea de valencia o un radical ==
bivalente selaccionado del grupo que consta de grupos —-
alcohilenoxi que contienen de 1 a 4 dtomos de carbono =-
vy estén unidos al nfcleo de fenilo a través de un &tomo

de carbono, excluyendo los compuestos de la férmula

o

Rr-0-¢ - NHCH,CH,,0H

2

en la que R1 representa CHS-, 02H5—, (GHé)ZCHﬁ, (CH3)3C-
C6HSCH2-, 06H5CH20H20H2—, CH,=CHCH,~, ] CeHs0CHCHp,y ¥ -

560U
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excluyendo los compuestos de la fédrmula

Q-0-C ~-NH - CH20H20Q
en la que Q reprssenta CHy~, C, Hg~ é C4H9-; caracteriza-
do por la adicibn de un compuesto hidroxilado de la Fére

mula
rl.0H II

en la que Rl tiene el significado especificados anterior

mente, a un isocianato de la férmula

0 =C =X - CHyCH OR2 IIT

2

en la que R2 tiene el significado especificado ante~ =
riormente, para la formacibn de un compuesto de la fére-
mula I.

2= Un procedimiento para la preparacidn
de derivados de 4cidos carbdmicos.

Tal y como se ha deserito en la Memoria —-

que anteceds, y para los fines que se han especificado.

- 31 -
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Esta NMemorie consta de treinta y dos hojas

escritas a miquina por una sola cara.

S0C.
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