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PATENTE DE INVENCION

PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE DERIVADOS DE
1-FENOXI-3-AMINO-PROPAN-2-OL.

CASSELLA FARBWERKE MAINKUR AKTIEN&ESELLSCHAFT, entidad 
alemana, residente en 6000 Frankfurt(Main)-Fechenheim, 
República Federal Alemana.

fif. 7-<f- 7^'

La presente invención se relaciona con un proce­
dimiento para preparar nuevos derivados, faimaoologicamente 
valiosos, del 1-f enoxi-3-amino-propan-2-ol, de fóimula ge­
neral I,

en la que X 
signifioa a ó



y el núcleo fenilo I puede estar sustituido una, dos o t;res 
veoes, especialmente por alquilo, alquenilo, alquinilo, ciolo- 
alquilo, oicloalquenilo, alooxi, alqueniloxi, alquiniloxi, fe-* 
nilo, halógeno o el resto -NR^Rg, donde R̂  significa alquilo o 
acilo y Rg signifioa hidrógeno o alquilo; sus produotos de con 
densación oon aldehidos; y sus sales de adición de ácido. Los 
sustituyentes del núcleo fenilo I pueden ser iguales o diferen­
tes. Se dá preferencia a los compuestos según la presente in­
vención donde X significa -CHg-CHp-CHOH

Los restos piridilo en los compuestos según la pre­
sente invención pueden ser restos 2-, 3- ó 4-piridilo.

Dentro del marco de la presente invenoión se entien­
den hajo los compuestos de fórmula general I, también los po­
sibles estereoisómeros y los compuestos optioamente activos y 
las mezclas de los mismos, especialmente el racemato.

Los sustituyentes del núcleo fenilo I poseen especial 
mente el siguiente significado:

alquilo con 1 a 4 átomos de carbono, por ejemplo, 
metilo, etilo, propilo, tero.-butilo; alquenilo oon hasta 6 
átomos de carbono preferentemente vinilo, alilo, metalilo, ero- 
tilo; alquinilo con hasta 6 átomos de carbono, por ejemplo, 
propargilo; cioloalquilo con un tamaño de anillo de 5 a 8 áto­
mos de carbono, preferentemente oiclopentilo y oiclohexilo; 
oicloalquenilo con un tamaño dé anillo de 5 a 8 átomos de car­
bono, preferentemente oiclopentilo; alooxi, alqueniloxi y
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alquinlloxi, en oada oaso con hasta 5 átomos de oarbcxu, prd- 
ferentemente metoxi, etoxi, propoxi, butoxi, aliloxi, metalil- 
oxi, propargiloxi; halógeno, preferentemente bromo o oloro.

Los restos alquilo para y R, poseen preferentemen­
te de 1 a 2 átomos de oarbono.

Bajo el resto aoilo, por R̂ , se entiende un resto car- 
bonilo aril- o alquilsustituido derivado de un ácido carboxili- 
oo aromático o alifátioo con hasta 11 átomos de carbono, por 
ejemplo, foimilo, acetilo, propionilo, butirilo, benzoilo, 
naftoilo, fenilacetilo, preferentemente, sin embargo, aoetilo 
o benzoilo.

Los productos de condensación oon aldehidos de los 
oompuestos de fórmula general I son oxazolidinas de fórmula Ic

que se forman por la condensación de los compuestos de fórmula 
general I oon un aldehido de fórmula

R^ - CHO,

en la que R^ significa hidrógeno o un resto alquilo inferior 
con hasta 4 átomos de carbono.

Paia la formaoión de sales oon los oompuestos de fór­
mula general I son adecuados los ácidos inorgánicos y orgánicos. 
Acidos adecuados son, por ejemplo, el ácido clorhidrioo, ácido
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bromhfdrico, ácido fosfórico, ácido sulfúrico, ácido oxálico, 
ácido láctico, ácido tartárico, ácido acá*ico. ácido ?aHcíl3- 
co, ácido benzóico, áoido cítrico o ácido adípico. Se da pre­
ferencia a las sales de adición de ácido farmacéuticamente cqm 

5. patibles.
El procedimiento de la invención para preparar los 

compuestos de fórmula general I, se caracteriza porque un com­
puesto de fórmula general II se hace reaccionar con un com­
puesto de fórmula general III, a un compuesto I, segán la pre- 

10. aente invención:

15.

III

-> -O-^CHg-CH-CHg-NH! X
OH
I

Aquí, X tiene el significado ya indicado y Z significa

-CH - CEL\ /
O

a ó

-CH-CHg-Hal
OH

Hal representa un átomo de halógeno, especialmente cloro o 
bromo. El nácleo fenilo I puede estar sustituido como antes 
se ha indicado.

La reacción segdn este procedimiento se realiza en



un disolvente adecuado a temperatura normal o temperatura 
más elevada. Disolventes adecuados son, por ejemplo, benceno, 
tolueno, acetona, dioxano, alcoholes. La reacción de los com­
puestos de fórmula generak 11b, (Z=-CH-CHg-Hal) se puede reali

OH
zar en presencia de aceptores de ácido tales como potasa, sosa, 
etc., o sin aceptores de ácido, obteniándose en el liltimo de 
los casos generalmente los hidrohaluros.de Ib.

Para la realización de este procedimiento se puede 
emplear asimismo una mezcla de dos compuestos 11a y 11b que es­
tán sustituidos en igual forma en el mícleo fenilo I. Asi se 
obtienen, por reacción de 3-amino-l-(piridil)-propan-l-oles 
de fórmula 11b con compuestos de fórmulas generales 11a ó 11b, 
directamente los compuestos de la presente invención de fórmu­
la general Ib : OH

-0-CH2-CH - CH, +V
11a

HgN-CHg-C^-OH
OH

111b Q " " H a -
OH
A

-O-CHg-CH-CHg-Hal + HgN-CHg-CHg-CH—
OH

11b 111b

Ib

Los compuestos de fórmulas generales 11a y 11b pueden 
obtener por reacción de un fenol de fórmula general IV



^ — OH IV

con una epihalohidrina, convenientemente con epiclorhidrina 
o epibromohidrina. Segán las condiciones de reacción se forma 
aquí un compuesto de fórmula general 11a ó 11b o una mesóla 
de compuestos de las fórmulas generales 11a y 11b. El produc­
to de reacción formado se puede aislar con amoniaco para su 
ulterior reacción, pero también se puede seguir reaccionando 
directamente sin aislar.

pueden obtener haciendo reaccionar la 2-r* 3- o bien 4-acatil- 
piridina bajo las condiciones de una condensación alcalina con 
un áster de áoido fórmico, especialmente formato de metilo o de 
etilo. De las sales sódicas o bien potásicas, así obtenibles, de 
los ácidos 2-, 3- ó 4-piridincarboxílicos vinilógicos, se pue­
den obtener un hidrólisis los ácidos piridincarboxílicos viniló­
gicos de fórmula V:

Los compuestos de partida de fórmula general 111^ se

V
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que a su vez, se pueden transformar con agentes de halogena- 
ción adecuados, tales como, por ejemplo, cüoruro de tionilo 
o tribromuro de fósforo en los correspondientes haluros de ácido 
piridincarboxilico vinilógicos de fórmula general VI (Hal = ha­
lógeno, especialmente C1 ó Br):

Hal - CH = CH - C-4-. VI
)t 0

A partir de estos compuestos se obtienen, mediante reacción 
con bencilamina y ulterior hidrogenación con, por ejemplo, 
borohidruro de sodio y ulterior desbencilación, los compuestos 
de fórmula general

H H -CH -CH - CH 2 2 2 )

OH
11b

Mediante reacción de compuestos de fórmula general VI, con clo­
ruro de amonio, se obtienen compuestos de la fórmula general 
11a

H,N-CH=CH-C -4- [1 - 11a
^ t)0

Para la reacción, se agitan, por ejemplo, los com­
ponentes en etanol, durante 24 horas, a continuación se filtra 
por succión, se evapora en vacío y se recristaliza.



10.

15.

20.

25.

Los productos de condensación con aldehidos de fór­
mula Ic de los compuestos de la presente invención, se obtienen 
haciendo reaccionar los compuestos de fórmula general I con un 
aldehido de fórmula R^-CHO, donde R^ significa hidrógeno o un 
resto alquilo inferior, en un diluyante o disolvente, por ejem­
plo, etanol, preferentemente en presencia de un catalizador 
áoido, por ejemplo, ácido acótico o ácido clorhídrico.y, pre­
ferentemente, a temperatura más elevada. El agua formada duran­
te la reacción se puede eliminar con ayuda de un agente de 
arrastre, por ejemplo, benceno, mediante destilación azeotró- 
pica o mediante un agente deshidratador, tal como carbonato po­
tásico anhidro.

Las sales de adición de ácido de los compuestos de 
fórmula general I, se pueden obtener, en forma en sí conocida, 
de los componentes. Aquí es por lo general ventajoso emplear 
un diluyante, obteniándose en general con un exceso de ácido 
las di-sales de los compuestos de fórmula general I. Las sales 
de adición de monoácido se obtienen bián mediante adición di­
rigida de solamente 1 mol de ácido o mediante hidrólisis par­
cial de las sales de adición de di-ácido.

A partir de los racematos se pueden obtener los com­
puestos ópticamente activos, en forma en si conocida,por diso­
ciación de los racematos con ayuda de ácidos ópticamente acti­
vos. Acidos ópticamente activos adecuados son, por ejemplo:

+ Acido mandélioo 
- Acido tartárico
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+ Acido dibenzoil-tartári oo 
- Acido di-p-toluil-tartárico 
1 Acido canférico

En la reacción del rao ornato con un ácido ópticamen­
te activo se forman sales que se diferencian tanto en sus 
propiedades ópticas como también físicas, por ejemplo, en sus 
solubilidades y puntos de fusión y que por esta razón se pue­
den separar, por ejemplo, por cristalización fraccionada. De 
las sales asi separadas se pueden liberar los compuestos óp­
ticamente activos de fórmula general I empleando bases, por 
ejemplo, con hidróxido de potasio o de sodio.

Los compuestos según la presente invención de fór­
mula general I, sus productos de condensación con aldehidos Ic 
y sus sales de adición de ácido farmacéuticamente compatibles, 
poseen valiosas propiedades farmacéuticas. Los compuestos de 
fórmula general la poseen efectos sobre el sistema nervioso 
central y propiedades anoreotioas. Los compuestos de fórmula 
general Ib son adecuados para el tratamiento o profilaxis 
de enfermedades cardiacas, especialmente de Angina de Pec- 
toris y diferentes formas de arritmia oardiaca. Los compues­
tos de la presente invención se pueden emplear por lo tanto 
por si solos o en mezcla entre si, o en mezcla con diluyentes 
o excipientes farmacéuticamente compatibles, como preparados 
farmacéuticos. Los preparados farmacéuticos se pueden presentar 
en forma de, por ejemplo,tabletas,cápsulas, soluciones o sus­
pensiones acuosas u oleoginosas, emulsiones, soluoiones o sus-



pensiones inyectables ar-nosas n oteoginoeas, p tl.os disper­
sa bles y inesclas de aerosol. Loa preparados fannacéuticos 
pueden contener también, además de los compuestos según la 
presente jnvención da fórmula I, una o varias otras sustancias 

5. farmacéuticamente activas, por ejemplo, tranquilizantes, tal 
como luminal, maprobamato y oloropromacinas; vasodilatadores, 
tales como, por ejemplo, trinitrato de glioerina y carbooromos; 
diurótioos, tales como por ejemplo, tiazida de cloro; agentes 
tonificantes del corazón, tales como por ejemplo, preparados 

10. de digitalis; agentes hipotensivos, tales oomo por ejemplo,
alcaloides de rauwolfia; bronco dilatado re s y agentes simpato- 
mimeticos, tales oomo por ejemplo, isopranalina y efedrina.

Una tableta con un compuesto de la presen Le invención 
puede poseer, por ejemplo, la siguiente composición!

15. 1-( ̂ -piridll)-3-¿/3-(o-etoxi-fenoxi)-2"*bidroxl--prop3lemino/^-
propaitol-1 en la forma ópticamente activa levógiro 5 mg
Aerosil ' 5 mg
Fécula de maíz DAB 7 20 mg
Lactosa DAB 7 30 mg

20. Avicel M.F. XIII 24 mg
Kollídon 25 4 !tg
Rotoarato de magnesio OS? XVIII 2 mg

Según la gravedad del caso a tratar se le pueden ni - 
ministrar al paciente, por ejemplo, tres vnecs ai día 1 a 2 

25. de estas tabletas.
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10.

15.

20.

25.

P00RÜUAUTY

Las pusiianct.t'.H t^gón In pronente ira* ui^ión ae com­
probaron en en efecto oloqneador sobre loa ^-receptores co­
mo signe) -
Método: . *

Los expo riman toa se efectuaron en perros bastardos 
de ambos sexos.. Para la anestesia se Inyecté i.v. una mezcla 
de clóralesa y urctano. Adicionalmente se administró sulfato 
da morfina en forma subcutánea. Los animales se Incubaron y 
con ayuda de un aparato respiratorio BIRD Mark 7 se lea admi­
nistró respiración artificial. Bajo control fluoroeaópico so 
introdujo un. catéter en al ventrículo izquierdo. La presión 
ventricular izquierda si ¡lidió con ayuda de un registrador de 
presión de Statham con ccíveRpondiente autofrecuencia, El pri ­
mer cociente diferencial de la curva da presión vmtriouJar 
izquierda (= Dp/dt indicado en mm Hg/aeg) se derivó electróni­
camente de la señal de presión, todas las mediciones se regis­
traron en forma continua en un registrador BRHSH Mark 260.
Pro o o dimi ento oxparimental:

Be inyectaron i.v. tres dosis consecutivas de iso- 
p rote reno 1 (0,1 - 0,2 - 0,5 ^kg). Después se ndjninistraron 
i.v, dosis incrementadas do los compuestos do ensayo efectuán ­
dolo con cada dosis después do unos 10 minutos uno. inyección 
de 1sopro tevendí. El efecto ^?-bloqueador ce consideró como 
máximo cuando ol efecto estimulante de 0,5 )¡}/kg do j sopwte- 
renol i.v. per Dp/dt máx. quedo oas i. teta ¡mentó suprimido.
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Las dlforontos donis ae aumaron y en ¡.a dosis se em­
pleó para, competer *.!a s?noao:ía da los distintas compuestos con 
respecto a su autoeflcacia sobre el Dp/dt max.

La tabla a continuación da los resultados da las oom 
5. probaciones farmacológicas.

Compuesto Dosis oomulati va 
mg/kg i.v.

Víiriaoiones provo­
cadas por el oom- 
puesto Dp/dt max.%

1-¿^3 -Piridil7-3-¿3-(o-^liloxl-
fenoxi) -2-hldroxi-rprcpílaminq7-* 
propanol-1

0,4 t ^

1 -//3-Piridil/-3-/3-( o-etoxí-.̂ . 
f enoxi) -2-Mdroxi-propilamino,- 
-propa)4ol-1

0,4 t 0

1 -¿73 -Piridil7-3-/3--(m-ma tu-
f enoxi)-2-hidroxi-pro pil-anrtr-/
-propanol-1

0,9 - n

1-¿/3 -Plridil7-3-/3-(p-rmatoy Í--f enoxi )-2-hidroxi-pro pilamin¡y- 
propanol-1 0,9 + 79.

1 -¿y$ -Piridil/-3-/3-(o-fenil- 
f enoxi) -2-liidroxi-pro pilamino/ 
-propanol—1

0,3 - 22

1 -/73 -Firi Ail/-3-/3-^( p-terc. - 
butilf enoxi) -2-hidroxi-propil- 
amino/-propanol-1 0,85 - 22

1-//3 -Piridil/-3-/3-* (0 -ol.o ro- 
f enoxi)-2-hidroxi-propilamino/ 
-propanol-1 0.9 + 220

1 -Pírid jJy-3*-/3-m-rmo toxi- 
f enoxi) -2-hi dro xi-p ro p í 1 amí n 0 7 
-propanol-1

0 ,9 -t- 30

1-/^-Piridil/-3-/3-(o-alil- , 
f enoxi) -2-hidro^-pro óilamino/ 
-propanol-1 0 ,9 - 20
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Dosis comulativaCompuesto mg/kg i.v.
Variaciones provo-. 
cadas por el com­
puesto Dp/dt max.%

l-A-PiridiI7-3-y3-(p-buto 
xi-fenoxi)-2-hidroxi-propil amino7-propanol-l **" 0,9 ^ 22

1-/7? -Pir i dií7-3-^3- (o-et oxi fenoxi )-2-hi^oxi-propilamino/ 
-propanol-1 (levógiro) 0,19 -  8

1 - ^  -Piridiy-3-/5-( o-ciclo- 
pentilfenoxil-2-Iudorxi-propil 
amin^-propanol-1 "

0,6 - 19

Propanol 0,9 - 41
(Compuesto comparativo)

Los compuestos de ensayo ae comprobaron en forma de sus hidrocloruro:

EJEMPLO
4,4 g de l-(2'-metoxi-4'-alil-fenoxi)-2,3-epoxi-

propano

CHg.CH-CHg-V^-O-CH -CH - CH^'  ̂ \  / 2
O'CH ^

(obtenido por calentamiento de eugenol con epiclorhldrina y 
potasa en benceno anhidro; Kp o 8 mm: " 145^0) se calien-



tan, bajo reflu jo , durante 0 horno, con 6 g de l - (  ^ - p i r l á n ) -  

3-6mino-propan-1-ol

en 60 oo de alcohol. Después se concentra por evaporaoión en 
vacio, el residuo se disuelve en ácido clorhídrico diluido, 
la solución se lava varias veces con benceno, se alcaliniza 
oon sosa y la solución alcalina ae extrae con cloroformo.

Los-extractos clorofónmicoa se concentran por eva­
poraoión en vacio, el residuo se disuelve en un poco de dioxa- 
no absoluto, se separa por filtración de una parte insoluble 
y el filtrado se mezcla oon ácido oxálioo etérioo. Se obtiene 
primeramente un precipitado untuoso que solidifica al calen­
tar oon etanol absoluto. El produoto se reoristaliza varias 
veces en etanol absoluto. Se obtiene asi el dloxalato de-1-(3' 
3̂ -pirldil-3' -hidroxi-propilamino)-3-(2' -metoxi-4'-alilfenoxi) 
propan-2-ol
F.f.: T32ao descomposición
Análisis: (Cg^H^NgO^)
calculado: 0 54,3 H5,8 N5,1
hallado: 54,1 6,0 4,8
Rendimiento: 4,8 g ¡= 43 % de la teoría.

El 1-(^3 -piri.díl)-3'-amino-propán-1-ol necesario como 
produoto de partida se puede obtener como sigue:

Se hace reaccionar la sal sódica del alcohol nicoti- 
noilvinílice
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C-CB=CH-ONa

con hidrocloru.ro de bencilamina (proporción molar 1:1), y li 
mezcla se agita durante 20 horas a temperatura ambiente. La 
suspensión.se separa por succión y el residuo se lava con 
alcohol. El filtrado, junto con el alcohol de lavado, se co: 
centra por evaporación en vacío. Queda un aceite que solidi­
fica despuós de breve tiempo. El residuo se trabaja vacias ' 
ces con agua y despuós se recristaliza en alchol. Asi, se 
obtiene la N-(nicotinoilvinil)bencilamina:

que se disuelve en una mezcla de metanól y agua. A continua­
ción se añade borohidruro sódico y se agita la mezcla duran­
te 5 horas a temperatura ambiente. Entonces, se sigue agita: 
durante 8 horas aladiendo en porciones borohidruro sódico a 
708C, se evapora la mezcla en vacio, y el residuo se recoge 
en una mezcla de agua y cloroformo, se separa la fase cloro- 
fórmica, la solución acuosa se extrae aiín dos veces con clo­
roformo, la fase clorofórmica se seca con sulfato de sodio 
y se concentra por evaporación en vacío. El aceite residual 
se disuelve en ácido clorhídrico diluido, la solución se ex­
trae tres veces con benceno y, a continuación, la fase acuo: 
ácida se alcaliniza con sosa y finalmente se extrae tres vei 
con cloroformo. La solución clorofórmica se lava con agua, i



seca y se concentra por evaporación en vacío. Se obtiene así, 
en un rendimiento del 55%, el l-( ̂  -pir i dil) - 3-b ene i lamino- 
-propan-l-ol

^j-CH-CHg-CH^-NH-C

como produoto oleoginoso que se puede desbencilar, en la for­
ma usual, con hidrógeno, en el autoclave, al l-(0-piridil)-3 
-amino-propan-l-ol

OH

(aceite viscoso). En forma análoga se pueden obtener tambión 
otros compuestos de fórmula general 111b

Segdn el ejemplo, se obtuvieron los compuestos men­
cionados en la tabla. En la tabla, 2-Py significa un resto
2-piridilo:

/



En forma correspondiente, 3-Py significa un resto
3-pirldilo y 4-Py un resto 4-piridilo.

En la tabla dada a continuación se mencionan com­
puestos de fórmula general

O-CHg-tM-CHg-NH-X
OH

donde (R^)^ y X tienen los significados indicados en la tabla. *

X -

3 - ^ 3  : -CH=CH-CO-3-Py Aceite, no des- 
tilable

3-OH^ ^ -OHg-CHg-CHOH-3-Py Dioxalato 
P.f. 15600 
(desoom.)

2-Ciclopentil -CH=CH-C0-3-Py P.f. 11030

M -CHg-CHg-CHOH-3-Py Dioxalato P.f. 16600 
(descom.)

2-CgH^ -CH=CH-C0-3-Py P.f. 1050C
M -OHg-CHg-CHOH-3-Py Dioxalato 

P.f. 151SC 
(desoom.)

4-CH^CO-NH- -CHeCH-00-3-Py P.f. 10700 
(desoom.)

!! -CHg-CHg-CHOH-3-Py Aoeite, no des- 
tilable
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2,6-012 -CH^OH-CO-3-Py P.f. 12730
-CHg-OHg-OHOH-3-Py DioxalatoP.f. 1603C (descocí.)

2-00 -CH=0H-C0-3-Py P.f. 9280
4-OOH. -OH^CH-OO-Py P.f. 1083C

2-00H-, 1 
4-CHg-CH=0Hg )

-CHg-CHg-GHOH-3-Py

-0H=CH-00-3-Py

Dioxalato P.f. 13980
P.f. 9400

2-00 -CH=CH-C0-2-Py P.f.: 8830
2-0'^H^ -OHg-OHg-CH-2-Py Aceite

OH
2-(CH^)^0 , -CH^CH-00-4-Py Aceite
2-(0H^)^C- i -OHg-CHg-OH-4-Py

OH
Dioxalato 
P.f. 1428C

Z-OrOHg-C^ GH -CH=CH-C0-2-Fy Aceite
2-0-CHg-Cs OH -CHg-CHg-CH-2-Py Aceite

¿H
2-0iolohexíl -OH^OH-OO-4-Py P.f.. 10380

M -aHg.-CHg-CH-4-Py
OH

Dioxalato 
P.f. 16180

3-N(Hij)p -^H-CR-OO-4-Py Aceite
3-.N(0H^)^ -OHg-OHg-OH^-Py Aceite

OH *
2-01 -CH=CH-C0-3-Py P.f. 12600
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( V . x

2-C1 -OHg-OHg-^H-3-Py P.f. 96cc
OH

/ " S
4 - W ^ -0H=0H-C0-2-Py P.f. 12730

-CHg-0Hg-CH-2-Py
OH

Dioxalato 
P.f. 183SC

3.4,,5-(OCH^)^ -CH=CH-CO-3-Py Aoeite !
M .^üHg-OHg-CH-3-Py

OH
Dioxalato ¡ 
P.f. 15830

2,4-Brg -CH^CH-CO-2-Py Aceite
0 -CHg-0Hg-CH-2-Py

OH
Dioxalato 
P.f. 143SO

2,4,5-(0H^)^ -CH^OR-OO-4-Py P.f. 138ec
!! -CHg-CHg-.OH-4-Py ̂ 

OH
DioxalatoP.f. 15730-

4-01 1 
2-CH^-OO-NH- j -OH-=OH-CO-4-Py P.f. 9790
4-01 1 
2-OĤ -CO-NH-.- J -CHn-OiU-CH-4-Py<. ¿ j Dioxalato P.f. 14930

OH
-OH^OH-oo-3-Py Aceite

w -CHp-CH^-OH-3-Py ¿ ;
OH

Dioxalato P.f. 12730

2,6-(00H^)g -CH=CH-00-3-Py Aceite



2,6-( OCH^a Dioxalato P.f; 17260-OHg-CHg-CH-3-Py
OH

2-CH^OHg -CH^OH-CO-2-Py Aceite
M -0Hg-0Hg-CH-2-Py

OH
Dioxalato 
P.f. 11'86C

-CH=CH-CO-4-Py P.f. 112SC
H -C H g -0 H 2 -C H -4 -P y

OH

Dioxalato 
P.f. 1626C

4 -C g H ^ -CH=CH-C0-4-Py P.f. 112B0
.!) ' -CHg-OH^CH-4-Py - 

OH
Dioxalato P.f. 158BC

3-O CH ^ -CH=CH-C0-3-Py Aceite
M -0H=0H-C0-3-Py Dioxalato

P.f. 139SO

^ V 9 . -C H rr.O H -C O -3 -P y P.f. 100ac
"t. -.O H g -C H g -C H -3 -P y P.f. 87CC

OH

2-0Hg-0H=0Hg . -C H = C H -c o -3 -P y P.f. 9130
2 -C H g -C íM H g -CHg-CHg.-CH-3-Py \ 

OH
Dioxalato

4-Br, 2-01 -C H g = = C H -.C 0 -2 -P y P.f. 1193C
ÍS -0H^-CH^-.0H-2-Py Dioxalato¿ & j

OH
P.f. 161SC

4-C1, -0H=0H-C0-2-Py P.f. 123C0
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10.

^4^n X

4-01, 5-01^, 2-iC^Hy -0Hg-CHg-0H-2-Py
OH

4-0gH^ -CH=CH-00-3-Py
" -CHg-OHg-OH-3-Py

OH

Dioxalato
P.f.17900

P.f. 82BC
Dioxalato 
P.f. 15400

2 -OH=OH-CO-4-Py Aceita

w -CHg-OHg-OH-4-Py
OH

Aceite

2-Br -CH^CH-C0-4-Py Aceite
w -OHg-CHg-CH-4-Py

OH
Dioxalato P.f. 14100

2.o-CH-.CHnCH, } 2
CH^ .

-OHcCH-CO-2-Py Aoeite

H -CHg-OHg-OH-2-Py Aceite
OH

i
;

N O T A

Descrita suficientemente la naturaleza del invento, 
asi oomo la manera de realizarse en la práctica, debe hacerse 
constar que las disposiciones anteriormente indicadas son sus 
oeptibles de modificaciones de detalle en cuanto no alteren15



su principio fundamental. También se hace constar que el 
invento corresponde a una solicitud de patente presentada 
en Suiza con el ns 011415/71 de 3 de agosto de 1.971 y 
una solioitud de Patente presentada en Alemania con el ns 
P 22 09 467.3 de 29 de febrero de 1972, acogiéndose por lo 
tanto a los beneficios que oonceden los Convenios Interna­
cionales en vigor, siendo lo que constituye la esencia del 
referido invento por lo que se solicita Patente de Inven­
ción por 20 ¿Ros en España, sobre: PROCEDIMIENTO PARA LA 
OBTENCION DE DERIVADOS DE 1-FEN0XI-3-AMIN0-PR0PAN-2-0L; 
caracterizándose por lo siguiente:

1.- Procedimiento para la obtención de derivados 
de 1-fenoxi-3-amino-propan-2-ol, de fórmula general I

y el núoleo fenilioo I puede estar sustituido una, dos o 
tres veoes por alquilo, alquenilo, alquinilo, cloloalquilo 
cioloalquenilo, alcoxi, alquenlloxi, alquiniloxi, fenilo, 
halógeno y el resto NR^Rg, donde R̂  significa alquilo o 
acilo y Rg.significa hidrógeno o alquilo; sus productos de

O-OHg-CH-CHg-NH-X I

en la que X 
significa
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condensación con aldehidos; y sus sales de adición de 
ácido; caracterizado porque un compuesto de fórmula gene­
ral III

HgN - X III

se haoe reaooionar con un compuesto de fórmula general II

en la que 2 signifioa

10.

15.

20.

-OH - CU, a 6\/^0

-CH-CH„-€al¡ ^OH
b

donde Hal significa halógeno, tras lo cual, si se desea, 
se hace reaccionar el compuesto resultante de fórmula I 
con un aldehido de fórmula R^-CHO, en la que R̂  es hidró­
geno o un resto alquilo inferior, para preparar los prodnc 
tos de condensación aldehidica, o con ácidos para preparar 
las sales de adición de áoido.

2.- Procedimiento para la obtención de deriva­
dos de 1-fenoxi-3-amino-propan-2-o1, tal y como queda sus- 
tancialmente desorito en la presente Memoria.

Esta Memoria oonsta de 23 hojas escritas a máqui­
na por una sola oara.

M ad rid , 2  7 S E T .t9 %

OASSELLA FARBWERKE MAINEUR AKTIENGESELLSCHAFT.  

!. 60MEZ ACEBO Y MODETp p Fftm.cfo) J/l
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