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para solicitar PATENTE DE INVENCION

a nombre de SOCIETE D'ETUDES SCIENTIFIQUES ET INDUS-
TRIELLES DE L'ILE~DE-FRANCE

por: "UN PROCEDIMIENTO DE PREPARACION DE NUEVOS COM-

PUESTOS DE SULFENAMIDA"
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j jgn la qﬁé'R3-es un resto orgé.nico.y R4 un Erupo aminpale-f,;;.?

Vcon un’ d;sulfuro orgénico. - . ~4'“ g o “j.;;é

Estos oompuestos son ﬁtlles para 91ntet1zar

benzamidas farmacolégicamente actlvas, en partlcular
,,:como modiflcadores del compor'tamien‘to dlgestlvo, ‘bales

'como por ejemplo la N—(dletilaminoetil)-2—metox1—4~am;—

no-5-oloro—benzam:.da, conocide ba;jo la denom:.nacidn &
ME’:POCLOPRAMIDA. L
, En los derivados de tipo sulfenam:uda de la
fdrmula (IS el resto orgémco Ry comprende todos los -"
'res'bcs orgénicos convertibles en. meroap'banos. Son estos
érupos al:.fé.ticos, al:.ciclicos, aromé’cicos 0 heteroci-f

cllcos,f etc.; por ejemplo, c:.clohexilo, ferm.‘lo, 2-p1r;—




10

15

1 19-11-75

20

25

dilo, 4-piridilo, 5-mitro-2-piridilo, pirimidilo,

" benzimidezolilo, benzotiazolilo y andlogos.

El grupo eminosloohilo teréiario R4 inoluye,
por ejemplo, los grupos: 2= dimetllaminoetilo, 2-dietil~-
-aminoetilo, 2-dipropilaminocetilo, 2-(6 3-)dimetilamine
propilo, 2-(6 3-)dietilaminopropilo, 2-(6 3-'6 4)dietil

aminobutilo, 2-(pirrolidinil)etilo, 2-piperidino-etilo,

,2;(piperazinil)etilo, 2~(4~metilpiperazinil )Jetilo, 3-
7 ~(piperazinil )propilo, y andlogos. Las sales de los

. compuestos (II) comprenden por ejemplo sales de 4cidos
" minersles tales como olorhidrato, sulfato, etc.; o sa-

. les de dcidos orgénicos, por ejemplo, acetato, maleato,

tartrato, etCyaee
Como disulfuros orgénicos utilizados en la

presente inveneidén, se incluyen, por ejemplo, sulfuros

de dialcohilo tales como sulfuro de dimeti;o, sulfuro
de dietilo, sulfuro de metilo y etilo, sulfuro de dipro-

ﬁilo, etc.; disulfuros de alcohilo y arilo teles como

disulfuro de metilo y fenilo, disulfuro de etilo y fe-

nilo ete.; disulfuros de diarilo, tales como disulfuro

~ de aifenilo, disulfuro de ditolilo, etc.; disulfuros
diheterociclicos tales como disulfuro de di(2-piridailo),

disulfuro de ai(4-nitro-2-piridilo), disulfuro de di(2-
~benzotiazolilo), disulfuro de di(2-benzimidazolilo),

e‘to., »eoe



La presente 1nvenc16n se ilustra por el eaem '5 f

;iplo 51gu1ente, no limitante:

4Ejemplo I:

j:N—(N'-N‘—dietilaminoetil)-2-nitrofenil—sulfenamida*

Se introducen en un matraz de fondo redondo "

»!jde 500 ml 46 g (0,15 moles) de disulfuro de o-o—nitro-::it ‘
"f,tfenllo, 220 ml de tetracloruro de carbomo, y 0,3 gvda-i
- yodo. ' o

~ ”‘%’{vip'fif ‘- _Se calienta la mezcla entre 55 y 6590 y, des—_?ff'

f‘puel de la introduccidén de 1l & de cloro gaseoso, se.
i?filtra la solucién en caliente y se concentra luego a .
;lvacio elimindndose asi 50 ml de dlsolvente. "7f{§§§”5‘
o - Se introduce a contlnua016n, gota e gota, una~?;*;
fxsolucién de 17,6 g de NAN-dletll-etilen-dlamina (0, 15

- moles) en 100 ml de tetracloruro de carbono. Ia tempe—,?fz f
”{ratura se eleva a 302C, Se deja que se aloancerde nue-_f7}7 

vo la temperatura amblente, y se filtran los orlstales

: _uirformados. Después de secado, el elorhldrato obtenido
20 © " funde e 115-1309C, Se disuelve el mismo en 100 ml de
i g agua, y se alcaliniza con amoniaco. Se extrae tres R

veces obn 100 nml de cloroformo, sé secan Los. extrac- -
L ~7tos sobre -sulfato de megnesio, se Filtra, y e evapo-15A ">

" ra el disolvente a vacfo. '

t;25;¢?5; 5~ Se obtiene un aceite de color naranja cuyqilx?t;"

aemers. -4




espectro de resonancia magnétlca nuclear es compatlble
con la estructura esperada. (Rendlmlento 89%).
_ La presente sollcltud, que corresponde a la
presentada en Japén, el 24 de Julio de 1973, bajo el
5f f' _ntmero 83 391/73, se acoge & los beneficios del Arti-
~ culo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad Industrial.

REIVINDICACTONES

Los puntos de invencidn prOpia y-nueVa, que
se presentan pars que sean objeto de esta sollclﬁud

= “'i'f 10 de Patente de Invencién en Espafia, por VEINIE aftos,

son los que se recogen en las reivindicaciones gi-

B . , guientes:
' ;i_'}_A'” l8,~ Un procedimiento de preparacién de mue-

vos compuestos de sulfenemida que reépondenpa la fér-

mule general:

f"iﬁ: S Ry ~ 8 -~ NE - Ry (11)
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' -en la que R3 es un resto orgénlco Yy R4 un grupo amlno-;-‘

- .alcohilo terciario, que con51ste en hacer reacclonarA'

'}un compuesto aminado de 'férmulae general (III)

Hy -N-R (II1)

" en la que R, tiene la definicién anteriormente citads, -
~eon un disulfuro organico,

_ 22,- Un procedlmlento de preparac16n de nue--i*f"
V}vos ocmpuestoe de sulfenamida. »u" '
Tal y como se ha descrito en la Memorla que
';antecede y para losg fines que se han especifmcado.rf LJnfi g
‘ Esta Memoria consta de seis hojas escritas e

-8 méquina por una sola cara.

e, 20u, w5

P ‘A" Alberto de I:lz.aua v
Cl9A1L-T5 TV L -6 -
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