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Fl presente invento tiene por objeto 1=
preparacidn industrial de naftalimidas sustituides en
el nitrdgeno y en la posicidn tres y sus derivados, que
presentan una marcada actividad farmacolégica

Bstos compuestos tienen de férmula gene-

ral,

- Y

Donde ¥ 2g¢ un grupo nitro e Y un grupo,
2-dimetilaminoetilo, 2-dietilaminoetilo, 2-(N-pirroli-
din)-etilo § 2 - (N-piperidin)-etilo.

w1 método general de sfntesis de estos
compuestos estd fundamentado en la reaccidén del corres-
pondiente ferivado activado del 4cido 3-Nitronaftédlico,
el anhfdrido en nuestro caso, con la correspondiente
anina primaria, en el seno de un disolvente adecuado,
cristalizando el producto obtenido por medic de un di-

solvente apropiado.

A corntinunacidn se exponen algunos ejemplos
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no limitativos del alcance del presente invento,

Ejemplo 1t (X = N0y 3 ¥ = CHp - N ~

(S

{CHs o)

5 En un ¥atraz de Erlemmeyer de 250 ml, de
capacidad, provisto de agitador electromagnético, se po-
nen 7;29 g. (0,03 moles) de anhidrido 3-nitronaftdlico y
50 ml. de etanol, agregando a continuacién de una sola
vez 2,64 g. (0,03 moles) de N,N-dimetiletilendiamina.
10 La mezecla se agita durante dos horas y el sélido formado
se filtra y se recristaliza de una wezcla dimetilforma-
mlda-agua de la forma habitual,
La N - (2-dimetilaminoetil) - 3-nitronaf-
talimida es un sélido amarillo de P.F, = 139-402C (sin
15 ecorregir).
Andlisis:
| | Caleulado para Cy¢ H15 N, 04
C.~ 61,33 ; H,~ 4,82 ; N.= 13,41
Encontrado
20 C.- 61,35 ; H.- 4,82 ; N.- 13,16

Ejemplo 2 : (X = N0, ; Y= CHy 2 CHy =

En un matraz de Erlenmeyer de 250 ml. de

25 capacidad, provisto de agitador electromagndtico, se po-
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nen 6,1 g. (0,025 moles) de amhfdrido 3-nitronaftilico

¥ 50 ml. de etanol, agregandc a continuacidn de una so-
la vez 2,9 g. (0,025 moles) de N,N-dietiletilendiamina.
La mezcla se agita durante dos horas y el sélido forma-
do se filtra y se cristaliza de etanol.

I2 ¥ - (2-dietilaminoetil)-3-nitronafta-
limida es un sélido amarillo castafioc de P.F, = 120-219C
{sin corregir).

Andlisis:

Caleulado para C18 H19 N3 O4
C.- 63,33 ; H.- 5,61 ; N.- 12,30
Encontrado

C.~ 63,20 ; H.~ 5,47 ; N.— 12,35

Ejemplo 3 : (X = NO, 3 Y = CHy, - CHy =

/]
N )

En vn matraz de Erlenmeyer de 250 ml, de
capacidad, provisto de agitador electromagnético, se po-
nen 6,1 g. (0,025 moles) de anhfdrido 3-nitronaftélico y
50 ml. de etanol, agregando a continuacidn y de una sola
vez 2,8 g. (0,025 moles) de N-(2 aminoetil)pirrolidina.
La mezela se agita durante dos horas y el sdlido formado

ge filtra y se cristaliza de una mezcla etanol-agua de

-4 -
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1a forma habitual.

Ia N - /72 - ( N_birrolidin)~eti;7 - 3w
-nitronaftalinida es un sélido smarillo castafio de P.F.
= 145-462C (sin corregir).

Andlisis:

Caleunlado para 018 H17 N3 04
Com 63,70 ; Ho~ 5,04 ; N.~ 12,38
Encontrado

C.- 63,45 ; Ho- 5,10 ; N.~ 12,09

Bjemplo 4 :+ (X = NO, _i Y= CH, = CH, =

v )

En un matraz de Erlenmeyer de 250 ml. de

capacidad, provisto de agitador electrowagnético, se po-
nen 6,1 g. (0,025 poles) de anh{drido 3-nitronaftilico
¥ 50 ml. de etanol, agregando a continuacidn y de una
séla vez 3,0 g. (0,025 moles) de N-(2~aminoetil) ~ pi~
peridina, La mezcla se agita durante dos horas y el sé-
11do formado se filtra y se cristaliza de etanol,

Ia N - /72 - ( ¥ - piperidin)-etil /- 3
nitronaftalinida es un gélido amerillo-castafio de P.F.

136-379C (sin corregir).
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Andlisis:

Caleulado para C,q E
<

Com 64,57 5 Ho- 5,41 3 No— 11,89

19 4

Enecontrado

Co= 64,75 ; Ho= 5,53 3 K.~ 11,69

REIVINDICACTIONES

Los puntos de invencidén propia y nueva
que se presentan para que sean objeto de esta solici-
tud de Patente de Invencidn en Espafia, por VEINTE afios,
son los que se recogen en las reivindicacionss siguien~
tes:

18 ,~ Un método para la preparacidén indus-
trial de naftalimidas sustituidas en el nitrdgeno y en

la posicidn tres y sus derivados, de fdérmula,
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donde X es un grupo nitro e Y es un grupo 2-dimetilami-
noetilo, 2-dietileminoetilo, 2-(N-pirrolidin)-etilo &
2-(N-piperidin)-etilo fundamentado en la reaccidén de un
derivado activado del dcido, 3-nitronaftdlico, con la
correspondiente amina primarisa, en el seno de un disol-
vente adecuado, cristalizando el producto obtenido en
el seno de un disolvente apropiade.

22,~ Un método segin la reivindicacidn
18, caracterizado porque el derivado activado del 4ecido
es el anhfdrido.

38,- Un método segin la reivindicacidn
12, caracterizado porque se utiliza como amine prime~
rie la N,N-dimetiletilendiaminea.

42.~ Un método seglin la reivindicacién
18, caracterizado porque se utiliza como emina primé-
ria ls N,N-dietiletilendiamina,

58,~ Un método segin la reivindicacidn

-7 -
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12, caracterizado porgue se utiliza como amina prima-

ria la N-(2-aminoetil)-pirrolidina.

8.~ Un método segln la reivindicacidn
18, caracterizado porgue se utiliza como amina primaria
la N-(2-aminoetil)-piperidina.

78.- Un mét;do para la preparacifn industrial
de naftalimidas sustituidas en el nitrdgeno y en la po-
sicldn tres y sus derivados.

Tal y como se ha descrito en la Memoria que
antecede y con los fines que se han espascificada.

Esta Memoria consta de ocho hojas escritas a
méquina por una sola cara.

Madrid. L] 3 JUN. 1QE .
P.As, :

Alberio de Elzabury

For-Bo:




	Bibliographic data
	Description
	Claims



