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SUSCEASE

S.ARL., entidad por-

tuguesé, domiciliads en Lisboa (Portugal), Rua do Quelhas,

8, por "PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE COMPUESTOS

HETEROCICLICOS".

MEMORIA DESCRIPTIVA

La presente invencidn se
to para la obtencibén de compuestos

mula gensral:

refiere a un procedimien-

heterocfclicos de fér-
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en la cual X representa un dtomo de bromo o de cloro;
R, ¥ R, representan, cada uno, un 4dtomo de hidrégeno,
cloro o bromo; R3 repregenta un dtomo de hidrdégeno,
cloro, bromo o fluor, ¥y R4 representg un grupo de f£ér-
mula general: -N-R5 en la cual RS representa un grupo

de férmula general:

representando cada unc de los simbolos Re, R7, Rg v Rg
un &tomo de hidrdgeno o un grupo metilo o etilo.

El procedimiento de la presente invencién
consiste en hacer reaccionar, en el seno de un disol-
vente aprético dipolar y bajo atmdsfera de nitrdégeno,

un compuesto de fdrmula generals

II

en la cual Rl, R2 y-R3 tienen los significados defini-

dos antes, con un compuesto de férmula general:

. o o @
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Re Rg

x——clz—-—cl:-—x 1
||
Ry Rg

en la cual Rg, R7, Rg ¥y R9 tienen los significados defi-
nidos antes y X representa un grupo ~O—802——<::>———CH3 o

—O—CO——@———NOE [

Algunos de los compuestos de la férmula general
I, preparados por el yrocedimiento de la presente inven-
¢ién, tienen actividad hipotensora.

EJEMPILO.

Se disuelve, en atmdsfera de nitrégeno, 20,4 g
(0, 1 mol) de N-diclorofenil-guanidina en 150 ml de dioxano
anhidro, y se adiciona 40,7g(0,11 mol) de ditosilato de
etilenglicol. Se calienta g reflujo durante 3 horas, des~
pués de lo cual se elimina el disolvente por destilacién
en vacio,

Se recoge el residuo en agua acidificada con i~
cido ¢lorhfdrico, se filtra la solucibn acuosa con carbdn,
se alecaliniza y e#trae con cloruro de metileno.

Se hace pasar una corriente de dcido clorhidrico
gaseoso y seco a través de la solucién en cloruro de meti-
leno. Se precipita un producto cristalino que es filtrado
y lavado con cloruro de metileno.

Le esta menera se obtiene 22,1 g de producto de

punto de fusién 305°C:



10.

Andligig: Cs% H#% C1% N%
Caloulado para GgHyCL,N,, HCL: .40,53 3,75 39,96 15,76
Encontrado: 40,45 3,9 39,9 15,83

NOTA

Se reivindica como objeto de la presente paten-
te de invencién:
1. Procedimiento para la obtencidér de compuestos

heterociclicos, de férmula general:

en la cual X representa un dtomo de cloro o de bromo; Ry
¥y R, representan, cada uno, un dtomo de hidrdgeno, cloro
0 bromo; R3 representa un dtomo de hidrdgeno, cloro, bro-
mo o fldor y R, representa un grupo de férmula general
—N-R5 en la cual R5 represente un grupo de férmula gene-

ral: Rg
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representando cada uno de los simbolos R, R7, Rg ¥ R9

un &tomo de hidrdgeno o un grupo metilo o etilo, carac~
terizado por el hecho de hacer reasccionar un compuesto de

férmuls general:

II
N|42

en lg cual Rl’ R2 y R3 tienen los significados definidos

antes, con un compuesto de férmula general:

III

en la cual Rg, Ry, Rg ¥ By tienen los significados defini-

dos antes y X representa un grupo 0-802——<::>———CH3 o
-0-00—(Qy—0,.

2. Procedimiento para la obtencién de compuestos
heterociclicos, de acuerdo con la reivindicacién 1, carac-
terizado por el hecho de efectuar la reaccidén en el seno de
un disolvente aprético dipolar, anhidro y bajo atmbsfera
de nitrdégeno seco.

3. Procedimiento para la obtencidn de compuestos
heterociclicos, de acuerdo con las reivindicaciones 1 a 3,
caracterizado por el heeho de efectuar la reaccidén en con-

diciones de reflujo, durante 3 a 5 horas.
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4, Procedimiento para la obtencidn de compuestos
heterociclicos, segﬁn las reivindicaciones 1 a 3, caracte-
rizado por el hecho de eliminar el disolvente por destila-
cién en vacio.

5. Procedimiento para la obtencibén de compuestos
heterociclicos, segin las reivindicaciones 1 a 4, caracte-
rizado por el hecho de recoger el residuo con agua acidifi-
cada y filtrar con carbbén decolorante.

6. Procedimiento para la obtencidn de compuestos
heterociclidos, segin las reivindicaciones 1 a 5, caracte-
rizado por el hecho de extraer el producto, a partir del
medio acuoso, con un disolvente orgdnico no polar, después
de alcalinizacidn,

7. Procedimiento para la obtencidn de compuestos
heterociclicos, segin las reivindicaciones 1 a 6, caracte-
rizado por el hecho de crigtalizar la substancis, en el di-
gsolvente orgdnico, bajo forma de una sal de adicidn de un
dcido anhidro.

8. Procedimiento para la obtencidn de compuestos
heterociclicos.

La presente memoria descriptive consta de ocho
hojas foliadas escritas a miquina por una sola cara.

Barcelona, 13 de marzo de 1972

INSTITUTQ_LHSQ:EéRMACO, S.AR.L.
pe. a. 1. PONT
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