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. representade por la férmula:

. sentado por la férmula (I) puede ser preparado por esterifi-|

cacidn de un arilaminoalcanol representado por la férmula:

- donde R1, R2 ¥y n son los definidos anteriormente, o sales del

alcoxi inferior,.

Esta invencidn se refiere a un procedimiento de

produccidn de un compuesto de un éster alilaminoaleanocico

= C
o (1)
R

~CH,-NH~(CH,) -0-R’
1 3

Ry By

donde R, ¥ B, represen?an cada unq'de ellos un dtomo de hidré;
geno o un grupo fenilo, n es un nidmero entero que vale 2 ¢ 3
¥ R' representa un grupo penzoilo que puede estar sustituido
con un dtomo de ha16geno; un grupo‘alquilo inferior y un gru|
po aléoxi'ihferior; 0 una sal del mismo.

De acuerdo con esta invencidén, el compuesto repre-

r i}
1

T3

ci' = ?~bH2-NH-(CH2)n-O-H
. ¥ R, R

1 B2 o

mismo, con un dcido benzoico que puede estar suétituido con

un 4tomo . de halégeno, un grupo alquilo inferior o wn grupo

Ia esterificacidén transcurre prefefiblemente en
presencia de uﬁ agente deshidratante, Puede emplearse écido,
clorhidrico, 4cido sulfirico, dcido p-ftoluensulfdnico, dici~
clohexil~carbo-di~imiéa, ete, como agente deshidratante; se
prefiere en eépecial e% uso del decido p-toluensulfdénico. Fue-

de utilizarse cualquier disolvente para la reaccidén a no ser

que impida esta Wltima. Por ejemplo, pueden utilizarse adecug)
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damente benceno, tolueno; xileno, dioxano, clorofofmo, tetra-
hidrofurano; ete, préfiriéndose especialmente el benceno o
el dioxano. En general; la reaccidén transcurre a temperatu-
ras superiores a la ambiente, preferiblemente alrededor del
punto de ebullicidn del disolvente empleado.

El)pfdducto de esta invencidn puede ser convertido
en lé sél correspondiente utilizando un deido orgdnico o
inorgdnico, Son ejemplos tipicos de los decidos inorgdnicos
los dcidos halohidricos, ilustrados por el dcido clorhidri-
¢o o el deido bromhidrice, el deido sulfirico, el deido fos-
férico;'etc. Son ejemplosnespecificos_de deidos orgénicqs_el
écido'iéctico; deido maleico, deido succinico, deido tartd-
rico, deido salicilico, decido oxdlico, decido citrico, deido
 benzoico, etc. ) | .

Un nuevo compuesto que se produce'dé acuerdo con

! N ’ [é -
esta invencidn presenta excelentes actividades farmacéuticas,
.

tales como propiedades de anestésico local, antiléptico, vaso
dilatador coronario y antiespasmédico, etc.
EJENPLO 1

En 20 ml de benceno absoluto se disuelven 1,35 g
de 3~ (3 3-difenila111am1no)propanol, 1,35 g de 4cido 3 4,5~
trimetoxibenzoico y 2,66.g de dcido p-toluensulfonlco. la
solucidn se calienta a reflujo duranfe 15 horas,.con lo que
el agua liberada se separa del sistema, E1 1iquido de reac-
éidn se enfrié, se lava con'solucién acuosa de carbonato §o~
tdsico al 15 % y despuds se extrae con deido clorhidrico al
10 %. la capa acuosa ée"iéva con étér'y después se alcalinizal
con carbonato potdsico para extraer con éter. Ia capa etérea
‘se deshidrata con sal de Glauber y después se evapora. El re-

-giduo obtenido se somete a cromatograf{a en columa de gel de
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1o en el hidrocloruro, Por recristalizacién del hidrocloruro

| 2,66 g de dcido p-toluensulfénico, El sistema se calienta

“durante 15 horas a feflujo, con lo que el agua liberada se

' do reaccionante se evapora a sequedad bajo presidn reducida.

| de metanol-isopropanol, se obtiene el hidrocloruro de p-clo-

to es del 85 %.

- Encontrado. C, 67, 78 H, 5, 72 N, 2,97

. R i
B SR RN NS ] . - . \

74i9 656

silice dando un liquido transparente amarillo pdlido. E1 1li-

gquido se trata con dcido clorhidrico etéreo para convertir-

de isoprppanol, se obtiene hidrocloruro de 3,4,5-trimetoxiben
zoato de 3-(3, 3—difenilalilamino)propilo; cuyo punto de fu-
516n es de 153-154°C. El rendiniento es del 64 %.
Andlisis rara 028H31NOS.HCI (p):
Calculado ¢ G, 67, 53, H, 6,48; N, 2, 81
Encontrados C, 67,22, H, 6,50; N, 2,56
- EIBPIO0 2 |
" En 20 ml|de dioxano se dlsuelven 1,34 g de 3-(3, 3—

difenllamlno)nropanol, 1,02 g de decido p—cloroben201co ¥

sépara del sistema. Una vez completada la reaccién, el 1iqui

Al residuo se afiade una solucidn acuosa de carbonato potdsi-
co al 15 % Ia mezcla -se extrae con benceno, Ia cepa bencéni
ca se lava con agua, se deshidrata con sal de Glauber y des-
pués se destila para separar el benceno. El residuo se con-
vierte en el hidroélofuro con solucidén etérea de dcido clor-

hfdrico., Por recristalizacidén del hidrocloruro de wna mezcla
robenzoato de 3-(3,3~difenil-alilamino)propilo, El rendimien

Andlisis para Cogl,, NO,C1. HCL (%)
Caleulado : C, 67,87, B, 5, 70 N, 3,17

De forma 31m11ar a la de los Egemplos 1 Y 2, se 0b-—

AN
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tienen los compuestos indicados en la siguiente tabla.
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Ne B4 R R n___ Sal p.f. (°C)
11 . 0CH, | '
{13 8 & -CO-Q» ocHy 3  HCL 158 = 159
la 1 = -COQ 0CH, 3 Hel 125 - 126
H1C0 7 “OCH :
-3 0CH3 ,
o -
H300,__oci, -
6 H Pn 'CO'@OCH_’, 3 deido oxdlico 132 - 133
_ Hyco, SCH3 . :
7 Ph H -(o CH, '3 4cido oxdlico 179 -:180
" Hy 00 OCH; | |
8 mu 20l ) 3 HOL 125 - 126
9 PhH "CO'Q‘OCHg 3. HCL 139°= 140
OCH,
10 B0 1 —co < )-oct 3 h; 143 = 144
11 Ph H -—ch 3 HOL 1333134
CHy
H300 ‘
12 Ph B ~co@ 3 H 122 - 123
13 Ph H ~CO<_}*€H3 3 HCL 163 ~ 164
CHy 3
14 Ph H -co@ 3 HG 117 - 118
H30 ~ .
15 Ph H -co-@ 3 HCL 126 - 127
1 ; |
16 Pn H -CO 3 Hel 120 - 121
. i
17 P H —Co-@az- : 3 HOL 145

144 -
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haciendo referencia a realizaciones especificas de la misma,

Ne Ry By R!

18 Ph H —C°'©
. OCH,
19 Pn H -coQ 0CH,
CHy
20 Ph H —COQOCﬂg, 2 4cido oxdlico 175 - 176

(En la tabla anterior, Ph representa un grupo fenilo),

Aunque la invencidén ha sido descrita con detalle y

resultard evidente para el ezperto en la téenica que pueden
introducirse varios cambios y modificaciones sin apartarse
de su espiritu y alcance.

En resumen, la Patente de InVenciénuque solicita
deberd recaer sobre las siguientes: | o

REIVINDICACIONES

1. Un procedimiento para la produccidn de un com-
puesto de un éster alilamincalcandlico representado por la

férmula:

@? = ?—-CHZ-NH-(CHZ)H'O-R'
R,

By

donde R1'y R, representan cada-uno de ellos un d%omo ‘de hi-

drdgeno o un grupo fenilo, n es un nimero entero que vale

2 6 3 3y R' representa un grupo benzoilo que puede estaf sus-
titufdo con un dtomo de ha16geno; un grupo alquilo inferior
o un grupo. alcoxi inferior, o ume sal del mismo, cuyo procedi-
miento consiste en hacer reaccionar un alila@inoalcanol repre-

sentado por la férmula:
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Q? = ('JnCHz-NH-(CHz)n—O—H
R .

1 B

donde Rj; R2 ¥y n son los definidos anteriormente, o una sal
del mismo; con un dcido benzoico que puede estar sustituido
con ﬁn dtomo de haldgeno, un grupo alquilo inferior o un gru
po alcoxi inferior. _
2. Se reivindica por ﬁlfimo como objéto sobre el
que ha de recaer ﬂa Patente de Invencidn que se solicita:
UN PROCEDIMIENTO PLRA LA PRODUCCION DE UN COMPUESTO DE UN
ESTER AIIIAMINOAICAHQIICO. .
Todo con%orme queda descrito y reivindicado en la
presente memoria de;criptiva»que consta de siete péginas me-

canografiadas.

Madrid, 15 octubre 1.973
BERNARDO UNGRIA
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