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El invento concierne a la preparación de fenil- 
alcotiilaminaa de la fórmula

R, ¡O

(f)\ . CH^-CH-NH-R-^ - (I)
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en la que .

etilo;

y

significa el átomo de hidrógeno, metilo o 

Rg representa el átomo de hidrógeno o metilo;

R^ significa el grupo amino, el grupo 
-NH-CO-Rg o el grupo -NH-W-R^, donde Rg significa hidró­
geno, metilo, metoxi, etoxi, metiltio o etiltio, y 
significa los grupos amino, metílamino o dimetilamino y 
Y/ representa -SO- o -SOg-),

eventualmente en forma de los racematos y de 
los antípodas ópticos puros y de sus sales por adición 
de ácido.

Han de hacerse resaltar especialmente los com-r 
puerbos de la fórmula I en los que R^ representa el átomo 
de hidrógeno, Rg representa metilo y R^ representa los 
grupos amino, metoxicarbonilamino o ureido, o sobre todo 
el grupo formilamino.

Los compuestos segdn el invento se obtienen 
reemplazando el sustituyente Z por hidrógeno en un com­
puesto de la fórmula
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en donde R^ representa R^ o el grupo nitro y Z represen­
ta un átomo de halógeno, especialmente cloro. Esto ocu­
rre según métodos usuales, preferiblemente a través de 
la acción de hidrógeno.en presencia de catalizadores de 
hidrogenación, por ejemplo níquel Raney, platino o pala- 
dio.

Las sustancias de partida de la fórmula II se 
obtienen reemplazando el grupo OH por un halógeno, por 
ejemplo por cloro, en compuestos de la fórmula

20

(III)

. "i

25

mediante oloruro de tionilo o pentacloruro de fósforo.
A su vez los alcoholes III se preparan a partir de com­
puestos conocidos según métodos habituales.

Caso de que en los compuestos de la fórmula I 
Rp signifique el grupo metilo, éstos pueden presentarse 
en forma de racematos o en forma de Isómeros ópticos. La 
preparación de los isómeros óptioos puros puede efectuar­
se partiendo de sustancias de partida con una configura­
ción adecuada. Estas sustancias de partida se obtienen30
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áe acuerdo con procedimientos usuales. Los isómeros óp­
ticos pueden obtenerse también desdoblando de acuerdo con 
métodos usuales racematos preparados según el invento. 
Dependiendo de la forma en que resulten en primer térmi­
no los compuestos de acuerdo con el invento, a partir de 
las sales por adición de ácido obtenidas pueden preparar­
se bases libres, y a partir de las bases pueden preparar­
se sales por adición de ácido cualesquiera, todo ello se­
gún métodos usuales.

Los nuevos compuestos son valiosos medicamen­
tos; son sustancias simpaticomiméticas y activas sobre 
el sistema nervioso central y pueden ser utilizadas por 
ejemplo como agentes para la circulación, destacándose 
por un efecto por vía- oral de larga duración y seguro. 
Especialmente provocan un aumento de la presión sanguí­
nea que se mantiene durante largo tiempo.

La administración de los nuevos compuestos se 
efectúa en dosis de 1 a 200 mg, preferiblemente de apro­
ximadamente 5 hasta aproximadamente 100 mg.

Para la administración, las sustancias activas 
de acuerdo con el invento son transformadas con sustan­
cian auxiliares o excipoentes habituales en preparados 
galénicos usuales, por ejemplo son transformadas en ta­
bletas, grageas, cápsulas, supositorios, soluciones, etc. 
A continuación se indican algunos ejemplos de formulación!

Tabletas
Clorhidrato de l-(3-formilaminofenil)-2-amino- 
propano 5 g
Acido esteárico 6 g
Glucosa ' 589 g30
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Los componentes s.on transformados de modo u- 
sual en tabletas, cada una de 600 mg.

Supositorios
Clorhidrato de l-(3-ureidofenil)-2-amino- 
acetilaminoprópano 50 g
Lactosa, en forma de polvo 50 g
Masa para supositorios 1600 g

La lactosa es mezclada cuidadosamente con la
sustancia activa y esta mezcla es distribuida uniforme­
mente por la masa para supositorios fundida. Se moldean 
supositorios cada uno de 1.700 mg.

Los siguientes ejemplos explican el procedi­
miento de acuerdo con el invento.

Ejemplo 1.
l-(3-acetaminofenil)-2-etilaminoetano 
Se hace reaccionar meta-aminoacetofenona con 

anhídrido de ácido acático para formar la meta-acetaml- 
noacetofenona (punto de fusión 126-12930). Despuás de e- 
factuar la bromación en ácido acático glacial a 50-6030 
se obtiene la meta-aoetamlno-*o(-bromoacetofenona, que es 
utilizada de modo posterior inmediatamente despuás, ya 
que es higroscópica. A partir de meta-acetamino-o(-bro- 
moacetofenona y benciletilamina se obtiene, tras poner 
en ebullición durante 2 horas en acetonitrilo, la meta- 
acetamino-benciletilaminoacetofenona (clorhidrato: punto 
de fusión: 189-193SC). Despuás de la hidrogenación en me- 
tanol con paladio/carbón como catalizador a 5020 y 5 at­
mósferas resulta el clorhidrato de l-(3-acetaminofenil)- 
2-etilaminoetanol (punto de fusión 157-16020). Este se 
hace reaccionar oon cloruro de tionilo para formar el
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clorhidrato de l-(3-acetaminofenil)-l-cloro-2-etilamino- 
etano (punto de fusión 165-168SC). 15,3 g de clorhidrato 
de l-(3-acetaminofenil)-l-cloro-2-etilaminoetano son hi­
drogenados a la presión normal en metanol con la cantidad 
equimolar de abatato de sodio con adición de níquel Ra- 
ney. Una vez terminada la absorción de hidrógeno, el ca­
talizador es filtrado 'con succión y el metanol es separa­
do por destilación. El residuo se cristaliza en etanol 
tras añadir óter. El clorhidrato de l-(3-^acetaminofenil)- 
2-etilaminoetano es recristalizado en acetonitrilo con 
un poco de agua (punto de fusión: 180-1822(3).

De manera similar pueden prepararse los siguíen 
tes compuestos:
(a) Maleato de 1-(3-dimetilaminosulfonilaminofenil)-2-a- 
minopropano, punto de fusión 128-13020;
(b) Maleato de l-(3-uraidofenil)-2-aminopropano, punto 
de fusión: 139-Í4-1SC.

Correspondientemente a este ejemplo se obtie­
nen los siguientes compuestos:
Maléate de 1-(3-atninofenil)-2-aminopropano, p. de f.: 
131-132S0;
Clorhidrato de l-(3-formilaminofenil)-2-aminopropano, p. 
de f.: 150-1533C;
Clorhidrato de l-(3-acetaminofenil)-2-metilaminopropano, 
p. de f.: 162-1652C;
Clorhidrato de l-(3-acetaminofenil)-2-etilaminoetano; p. 
de f.: 180-1822C;
Maleato de l-(3-dimetilaminosulfonilaminofenil)-2-amino- 
uropano, p. de f.: 128-1302C;
Clorhidrato de l-(3-etoxicarbonilaminofenil)-2-aminopro-
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paño, p. de f.: 185-1862C;
Malcato de 1-(3-úreidofenil)-2-aminopropano, p. de f .: 
139-14120;
Clorhidrato de l-(3-metoxicarbonilaminofenil)-2-aminopro- 
pano, p. de f.: 185-18730;
Maleato de l-/"3-(3-metllureido)feni¿7-2-aminopropano, p. 
de f.: 128-1312C;
Clorhidrato de l-(3-etiltiocarbonilaminofenil)-2-aminopro- 
pano, p. de f.: 185-18620;
Maleato de l-(3-ureidofenil)-2-metilaminopropano, p. de 
f.: 152-1532C.

- REIVINDICACIONES -

15 Los puntos de invención propia y nueva que se
presentan para que sean objeto de esta solicitud de Paten­
te de Invención en España, por VEINTE años, son los que 
ee recogen en las reivindicaciones siguientes:

13.- Procedimiento para la preparación de fenil- 
20 alcohilaminas de la fórmula

25

R^ R,,
LÍ ¡2
<(Q) - CHg-CH-NH-Ri (I)

30

en la que R^ significa el átomo de hidrógeno, metilo o e- 
tilo; Rg representa el átomo de hidrógeno o el grupo me­
tilo; y significa el grupo amino, el grupo -NH-CO-Rg 
o el grupo -NE-W-R^, en donde Rg designa el átomo de hi-
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1 drógeno o los grupos metilo, metoxi, etoxi, metiltio o 
etlitio, y Ry representa los grupos amino, metilamino o 
dimetilamino y W representa -SO- ó -SO^-), eventualmente 
en forma de los racematos y de los antípodas ópticos pu- 

5 ros, y de sus sales por adición de ácido, caracterizado 
porque se reemplaza Z por hidrógeno en compuestos de la 
f órmula
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en donde R^ representa o el grupo nitro y Z represen­
ta un átomo de halógeno, a travás de la acción de hidró­
geno en presencia de catalizadores de hidrogenación; y 
porque los productos obtenidos,.cuando representan race- 
matos, se desdoblan en caso deseado en los an tipodas óp­
ticos, y porque en caso deseado, bases de la fórmula I 
obtenidas en primer término se transforman en sales por 
adición de ácido, o porque sales por adición de ácido ob­
tenidas en primer término se transforman en bases o en 
sales de otros ácidos.

26.- Procedimiento para la preparación de fe- 
nilalcohilaminas.

Tal y como se ha descrito en la Memoria que 
antecede y con los fines que se han especificado.
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Esta Memoria consta de nueve hojas escritas a 
mdfuina por una sola cara.

Madrid, i ú per 137c. t J. ¡ 3 y Q
* P.A.
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