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E l in vento  con ciern e  n d e r iv ad o s de propanol

d e  l a  fórm u la
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en form a de l o s  racem atos y de l a s  form as ópticam ente a c ­

t i v a s  in d iv id u a le s ,  a s i  como de l a s  co rre sp o n d ien te s s a l e s  

p o r  a d ic ió n  de á c id o .

En l a  fórm u la I

< s i g n i f i c a  e l  átomo de h idrógen o, un átomo

de h aló gen o , e l  grupo h id r o x i  o e l  grupo tF if lu o ro m e tilo  

o un grupo a lc o h ilo  o a lc o x i  con 1 a  4 átomos de carbono.

Han de s e r  r e s a l t a d o s  l o s  com puestos en lo s  

que re p r e se n ta  e l  átomo de h id ró gen o , átomos de f lú o r ,  

c lo r o  o bromo, o l o s  gru pos h id r o x i ,  m e tilo , m etoxi o t r i  . 

f lu o r o m e tilo .  Son e sp ec ia lm en te  im p o rtan tes a q u é llo s  de 

e s t o s  com puestos en l o s  que r e p r e se n ta  e l  átomo de c ío  

r o ,  o l o s  grupos 3- h id r o x i ,  m e t i lo ,  m etoxi o t r i f lu o r o m e t i  

l o .

Los nuevos com puestos son p rep arad o s de acu er­

do con un proced im ien to  en s i  con ocido :

Se reduce c a ta l í t ic a m e n te  un compuesto n itx g  

do de l a  fórm ula
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con hidrógeno y un c a t a l i z a d o r  de h id ro gen ació n  u su a l ,  p or 

ejem plo p la t in o ,  p a la d io  o n íq u e l Raney.

L o s p rodu ctb s de re a c c ió n  que r e su lta n  en f o r ­

ma de racem atos pueden s e r  d e sd o b lad o s, según métodos u su a­

l e s ,  en l o s  an típ o d as ó p t ic o s .

L a s  b a se s  de l a  fórm u la I  son tran sform adas 

eventualm ente en s a l e s  de acuerdo con métodos u s u a le s ,  o , 

caso  de que e s té n  p re se n te s  en form a de s a l e s ,  son t r a n s ­

form adas en s a l e s  de o t r o s  á c id o s  o on b a se s  l i b r e s .

S u s ta n c ia s  de p a r t id a  p a ra  e l  procedim ien to  

s e  pueden ob ten er p o r  re a cc ió n  de 1- f e n i l - 2- n it ro e ta n o , que 

t ie n e  s u s t i tu c ió n  adecuada en e l  r a d ic a l  f e n i lo ,  con p ara  

form aldeh ido .

, Los com puestos de aeuordo con e l  invento  son

V a lio so s  fárm acos y p ro du cto s in term ed io s p a ra  su p re p a ra ­

c ió n . T ienen p ro p ied ad es sim p atico m im éticas, pueden s e r v i r  

como ag en te s p a ra  e l  corazón y p a r a  l a  c ir c u la c ió n , y  pue­

d en  s e r  u t i l i z a d o s  so b re  todo como s u s t a n c ia s  a c t iv a s  que 

aumentan l a  p re s ió n  san gu ín ea con una l a r g a  d u rac ió n  d e l 

e fe c to .  E specia lm en te en lo  que se  r e f i e r e  a  su  d u ració n  

d e l  e fe c to  lo s  nuevos com puestos superan  considerab lem en te 
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a  p rep arad o s u s u a le s  en e l  com ercio con ig u a l  se n tid o  de 

e f e c t o .  A s i ,  e l  tiempo p a ra  l a  red u cció n  a  l a  m itad  d e l  

e fe c to  d e l 2- amino- 3 - í 3 , 3- d ih id r o x ife n i  1 ) -1 -propano 1 de 

acuerdo con e l  invento  e s  a lre d e d o r  de t r e s  v e ce s más l a r -  

5 go que e l  tiem po p a r a  l a  red u cción  a  l a  m itad d e l  e fe c to

d e l  i - ( 3- h id r o x i f e n i l ) - 2- e t i la m in o - e ta n o l.

P a ra  l a  ad m in istra c ió n , l a s  s u s t a n c ia s  a c t i ­

v a s  de acuerdo con e l  in ven to  son tran sfo rm ad as con l a s  su s ­

t a n c ia s  a u x i l i a r e s  u su a le s  en l a  fa rm ac ia  g a lé n ic a ,  en f o r ­

lo  mas m edicam entosas h a b i tu a le s ,  p o r  ejem plo en t a b le t a s ,  g ra ­

g e a s ,  c á p s u la s ,  t in t u r a s ,  so lu c io n e s  p a ra  in y ecc ió n , supo­

s i t o r i o s .

* . L a  d o s i s  in d iv id u a l  se  encuentra en tre  apro­

ximadamente 1 y  100 mg, p re fe r ib le m e n te  3 y  20 mg, dependían 

13 do de l a  form a de ad m in istra c ió n  de l a  su s ta n c ia  a c t iv a  y

: d e l  p eso  c o rp o ra l de l a  p erson a  que h a de s e r  t r a t a d a .

A oon tin u aoión  se  dan algu n os E jem plos de p re -   ̂

p a ra d o s  fa rm acé u tico s oon s u s t a n c ia s  a c t iv a s  de acuerdo con 

e l  in v e n to .

20 Tabletas
Com posición:

S u s ta n c ia  a c t iv a  de acuerdo con e l  invento  3 p a r te s  en poso 

Acido e s te á r ic o  6 p a r te s  en poso

G lu co sa  389 p a r te s  en peso

23
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Loa componentes son tran sform ad os de manera 

u su a l  en t a b le t a s  de 0,600 g  de p e so . EiT caso  d esead o , e l  

contenido de s u s t a n c ia  a c t iv a  puede s e r  dism inuido o aumen 

ta d o , y se  puede aum entar o d ism in u ir  correspondientem ente 

l a  can tid ad  de g lu c o sa .

S u p o s ito r io s

Com posición:

, Brom hidrato de 2-íünino-3- ( 3 , 5- d ih id r o x i fe

n i l ) - l - p r o p a n o l  20 p a r te s  en peso

L a c to sa , p u lv e r iz a d a  43 p a r te s  en peso

¡M anteca de cacao 1633 p a r te s  en poso

L os componentes son tran sform ad o s de modo 

u s u a l  en s u p o s it o r io s  de 1,7  g  de p e so .

c á M B la s  *

Com posición:

S u s ta n c ia  a c t iv a  de acuerdo con e l  in ven to  10 p a r te s  en peso  

L a c to s a  490 p a r te s  en peso

F é c u la  de maíz 400 p a r te s  en peso

P o rc io n es de 1.000 mg cada una de l o s  compo­

n e n te s  finam ente p u lv e r iz a d o s  y  cuidadosam ente m ezclados, 

son  c arg ad as en c á p su la s  de g e l a t in a  d u ra .

Los s ig u ie n te s  E jem plos deben e x p l ic a r  con 

mayor d e t a l lo  l a  p re p arac ió n  de l a s  s u s t a n c ia s  a c t iv a s  de 

acuerdo con e l  in ven to .
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Ejem plo 1

C lo rh id ra to  de 2-am in o-3-(3-h id r o x i - 6 - m e t i l f e n i l ) - 1-propano l

10 g de 3- ( 3- h id r o x i- 3- m e t i l ) - 2- n i t r o - l - p 3ro 

p an o l son d i s u e l t o s  en 200 mi de m etanol y  son h id rogen a­

d o s  a  l a  tem p eratu ra  am biente en co n d ic io n es norm ales t r a s  

h a b e rse  añadido óxido de p la t in o ,  d espu és de l a  ab so rc ió n  

d e  l a  can tid ad  c a lc u la d a  de h idrógeno se  se p a ra  p o r  f i l t r a ­

c ió n  d e l  c a t a l i z a d o r  y se  con cen tra  h a s t a  sequedad p o r  eva­

p o ra c ió n  en v a c io .  E l re sid u o  e s  d i s u e l to  en ác ido  bromhi 

d r ic o  d i lu id o ,  y  l a  so lu c ió n  e s  con cen trada h a s t a  sequedad 

p o r  evap oración  en v a c io .  Se t r i t u r a  prim ero con ace to n i 

t r i l o  y luego se  r e c r i s t a l i z a  en ác id o  a c é t ic o  g l a c i a l .  E l 

brom hidrato  de 2-am ino-( 3- h id r o x i- ó - m e t i l f e n i l ) - 1-propanol 

funde a  141- 143SC.

Correspondientem ente so  ob tien en  (pudiendo 

s e r  v a r ia d a s  l a s  co n d ic io n es de re a c c ió n  de acuerdo con l a  

memoria d e s c r ip t i v a ) :

Brom hidrato de 2 -a m in o -3 - (3 ,3 *-d lh id ro x ife n il)- l-p ro p a n o l, 

p .  de f . :  1Ó3BC;

Brom hidrato de 2-amino- 3 - ( 3 * *b id r o x i- 4 - m e t il fe n il ) -1-p ropa  

n o l ,  p . de f . ; 115-*11?9C;

Brom hidrato de 2-amlno- 3 - Í3 - h id r o x i- j- m e t ;i l fo u i l ) - l- p r o p a  

n o l ,  p . de f . : léOBC;

Cío h i d r a t o  de 2 -am in o-3 **(3 **h id rox i-4 -m etox ifen il)- l-p rop ji. 

n o l ,  p . de f . :  131-1829C;
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Brom hidrato de 2 - a m in o - 3 - ^ 3 - h id r o x i- 5 - tr if lu o r o m e tilfc n il) -  

- 1 -p ro p an o l, p . de f . : 20¿ - 207=C;

Brom hidrato de 2 - a m in o - 3 - (2 - c lo r o - 5 -h id r o x ife n il) - l- p r o p a  

n o l, p . de f . :  174-175=0;

Brom hidrato de 2 - a m in o - 3 - (3 - h id r o x i-2 - m e tilfo n il)- l- p ro p a  

n o l ,  p . de f . i  166SC;

E s ta  s o l i c i t u d  que corresponde a  l a  p re se n ta ­

d a  en R ep ú b lica  F e d e ra l Alemana, e l  d ía  11 de Octubre de 

1973 , b a jo  e l  Ní P 23 51 0 2 7 .2 , s e  acoge a l o s  b e n e f ic io s  

d e l  a r t ic u lo  51 d e l v ig e n te  E s ta tu to  so b re  P ropiedad In dus­

t r i a l .

REIVINDICACIONES

L o s pun tos do in v en ció n , p ro p ia  y nueva, que 

s e  p re se n ta n  p a r a  que sean  o b je to  de e s t a  s o l i c i t u d  de Pa­

te n te  de Invonción  en Espaiía, p o r  VEINTE añ os, son lo s  que 

se  recogen  en l a s  r e iv in d ic a c io n e s  s ig u ie n te s :

1 * . *  Procedim iento p a ra  l a  p re p arac ió n  do 

d o r lv a d o s  de propanol de l a  fó im u la
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en l a  que s i g n i f i c a  e l  átomo a e  h idrógen o , un átomo de 

h a ló gen o , e l  grupo h id ro x i o e l  grupo t r i f lu o r o m o t i lo ,  o 

un grupo a lc o h ilo  o a lc o x i  con 1 a  4 átomos de carbono; 

c a r a c te r iz a d o  porque se  reduce un compuesto n itrad o  de l a  

fó rm u la

(IV )

y porque lo s  racem atos o b ten id o s son d esdo b lad o s en caso  

deseado  en l o s  an tip o d as a c t iv o s ,  de acuerdo con p ro c e d i­

m ien tos u s u a le s ,  y /o  porque l a s  co rre sp o n d ien te s  b a se s  de 

l a  fórm u la I  se  tran sform an  de manera en s i  conocida en s a ­

l e s  p o r  a d ic ió n  de á c id o , y l a s  s a l e s  o b te n id as en prim er 

térm ino se  tran sform an  en l a s  b a s e s  l i b r e s  o en s a l e s  de 

o t r o s  áo id o a .

2K<- PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE 

DERIVADOS DE PROPANOL.

T a l y  como se  ha d e s c r it o  en l a  Memoria que
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a n te ce d e , y  con l o 3 f in e s  que se  han e s p e c if ic a d o .

E s ta  Memoria c o n sta  de nueve h o ja s  e s c r i t a s

a  máquina p o r  una s o l a  c a ra .

M adrid,

P.A.
2 3  O H . 1975

t
Fernando/ Eízaburo
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