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El objeto de la presente invencidn es la obien-
cidén de compuestos de formula general:
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Estos compuestos se caracterizan por su activi-
dad psicomimética, la cual se pone de manifiesto con un au
mento de la vigilancia, una disminueidn sobre la necesidad
y duracion del suefio, y un claro efecto sobre la actividad
general, especialmente actividad intelectual.

A diferencia de otros psicomiméticos, estos com-
puestos carecen de propiedades anfetaminicas, siendo su -
toxicidad, en todas las vias ensayadas, practicamente nu-
la.

Estos compuestos tienen una especial incidencia-
sobre le memoris e inteligencia; puestas de manifiesto es~
tas propiedades mediante el estudio experimental, en ahi-—
males de laboratorio. Este estudio se ha realizado sobre
tests de aprendizaje (laberinto normal, laberinto acuatico,
evitacion de estimulos, etc.), creacidn de reflejos condi-
cionados e incondicionados, fijacidn espinal de una actitud
trag ablacidn del 1lébulo anterior del cerebelo, actividad
eléctrica corticel tras la hipoxis experimental, accidén fren
te al suefio experimental indueido por hipndticos, accidn -
gobre el comportamiento normal y sobre el induecido, accion
sobre los estimulantes cortical y medular, accibén sobre la
temperatursa central, estudio sobre el sistema nervioso vege-
tativo, toxicided aguda, subagude y cronica, teratologia, -
absorcidn, metabolismo, etc.

Los buenos resulitados encontrados y la practica-
mente nula toxicidad de estos compuestos, les hace iddéneos

en la terapbutica psicotropa.
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DESCRIPCION DEL PROCESO

18 Btape

En una primera etapa se ha hecho reaccionar en
acetonz anhidra y trietilomina el componente 1 R~COOH con

el isobutilcloroformiato; obieniéndose el anhidrido mix—
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En la sciunde obtapa se het® reaccionar el an-
hidrido mixbto formade cn lg primscz ctapa con el compo-
nente ‘
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EJEMPIO 1.~

Se disuelven 0,2 moles de trietilamina en 200
ml de acetona agitando y enfriendo la mezcle en bafio de
hielo/sal y se afladen 0,2 moles de &cido piroglutémico. =

5 Cuando le temperatura de la mezcla de reaccidn es -52C se
afiaden 0,2 moles de isobutilcloroformiato. Se continda -
la agitacidén durante 15 minutos. Pasado este tiempo se aiia
den 0,2 M de prolina disueltos en 200 ml de NaOH 1 N. Des-
pués de 20 minutos en agitacion se retira el bafio de hielo/

10. sal y se continvaa la agitacién a tempersiure ambiente Au--~
rente 2 horas. Despuds de este tiempo se evapora la acetona
a presion reducida, se lava la capa acuosa tres veces con -
éter, acidifica con HCl 6N hasta pH 2-3, extrae con acetato
de etilo y seca con SO4Na2. Se obtiene un aceite, R = 60,
15. EJEMPLO 2

Se disuelven 0,3 moles de Trietilamina en 500 ml
de acetona y se agregan & la solueidén 0,3 moles de N-acetil-
prolina, Se enfris la solucion a =52 con una mezcla de hie-
lo/sal y se agregan 0,3 moles de isobutileloroformiato gota

20. a gota. A la megzcla de reaccidn se agregan 0,3 moles de me-
tionine en 300 ml de NaOH 1 N y 400 ml de H,O0. Se mantiene
1 hora en agitacion a 092C y 2 horas a temperatura ambiente.
Después de evaporar la éoetona, se lava la fase acuosa 3 «
veces con éter, y se acidifica con HC1l 6N hasta pH 2-3. Se

25, obtiene un aceite.

Descrite suficientemente la naturaleza de la inven-
cidn, eélo falta afiadir que podrén introducirse variaciones
de elementos y compuestos, siempre que no afecten a la esen-
ciabilidad de la invencidn,

30. El solicitante se reserva el derecho de extender -



esta demanda a8 los palses extranjeros, reivindicando lg -
misme prioridad de la presente solicitud, al amparo del -
Convenio Internacional para la proteccidn de la Propiedad
Industrial,

5e Igualmente, el solicitante se reserva el derecho
de introducir en la presente invenciodn cuantos perfecciona-
mientos sobre la misma puedan derivarse, mediante la solici-
tud de los correspondientes Certificados de Adicidn en la -
forma sefialada por la Ley.

10. N O T A

La Patente de Invencion gque se solicita por vein-

te afios para Espafia, de acuerdo con la vigente Legislacion
debera recaer sobre: "PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE AMIDAS
CON ACTIVIDAD PSICOMIMETICA", segun las caracteristicas -

15. esenciales de las siguienteé:

REIVINDICACIONES

18,~ Procedimiento de obtencidn de amidas con ac-
tividad psicomimetica, caracterizado porgue en la primera -
etapa se hace reaccionar en acetona anhidra un componente -~

20. de formula R-COOH con el isobutilcloroformizato.

28,- Procedimiento de obtencidn de amidas con ac-
tividad psicomimetica, segin reivindicacidn primera, carac-
terizado porque en la segunde etape se hace reaccionar el -
anhidrido mixt? fﬁrmado en la primera etapa con un segundo -

25, componente gi__i sin proteger el grupo cdrboxilo de
' H-—COCH
este,

38 .- Procedimiento de obtencidon de amidas con ac-
tividad psicomimetica, segun reivindicaciones anteriores, ca-
racterizado porque el tiempo de reaccidn de la segunda eta-

30. . pa es de 1 hora.



N
48 .« Procedimicnto de o’b'tencj.én e amldas con
tividad psicominmbtica, segén reivindicgciones ewteriorsze
caractorizado porque sl componente de Térmula R-CCOH es
wo do los sizuicntes:
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58, Procedimicoto Go obteﬁcién de amidas con oo~
tivicad peleominiticn, sezln velvinticaciones antoriores, -
caracterisgdo porgue ol componoute Gc Fhrmula

20. nr oo onee

. 11, GYTT
i}’“’ {5 C(IOJ.J.

e we de los sizulontos:

) N T CooH
25 H

L -

. COOoH
30 . H

CH:,).-S-«CH?v»CH?- 1I-CO0H



Ana

CH 4 ~5~CI1, ~CH , ~CH-COOIT
NH,

3

O ;~G~CIT ,~CH p~CE~ COOH
5. - NH,

1 .NT
0. . R'"-NH

CooH

+CH , ~CH~COOH

NH.,,
20.
- -~ cz{2~lCI{~COOEI
i { NH,
25 . X
. H
lsr e
30. ?JKHZ
: ({,‘Hz
H,N-CII-COCH
2 -
P




ao.../a"'

TITeTNATAT YT A T * GO
VO TII U0 TRT IVITIALE 1Y

. o~ pid v " - -
) T WO QT I T IO0 Bl
<OV 00 VATV P MOIOITEE) WO OFITININK

41N . .
' nooonzzrlﬁnm“Ho~.<3-“no

.Oa

Zm}r
HOOD-Hg-C110

.QL

HOOO“I—I?“NEH
311?
1o
& §
1N0D

OOL

S,

H000-1o-xy
. ZHO N

|
%1

SN N am e -



-4

Seglin queda sustanciglmente descrito en 1é'§fesen-
teJMemoria que consta de catorce hojas escritas a mééuina -
por ung sola cara.

tadzid; @2 150, 1974
LABORATORIOS ITADE, S.A.
P. P.
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