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l La invención se re fie re  a nuevos derivados de 2-fe 

n il-2 -h id rox ie tilamina de la  fórmula
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y á sus sales, a la  preparación de estos compuestos, y a su 

u tiliza c ión  en medicamentos o como productos intermedios na 

ra la  preparación de medicamentos; en este caso, las lases 

de la  fórmula I  pueden presentarse, como racematos, como 

mezcla de racematos o en forma de antírodas ópticos ind iv i­

duales, o pueden estar contenidos en las

Los radicales Rn a en la  fórmula I  tienen los l  o
significados siguientes:

H1

R2

R
3

R

R
á

5

: un átomo de hidrógeno, un átomo de halógeno, un grupo 

hidroxi, amino, a lcohilo, alcoxi o acilamido;

: rúa átomo de hidrógeno, un grupo hidroxi, alcohilo, 

alcoxi o carboxamido;

: un átomo de hidrógeno o de halógeno, un grupo alcohilo 

o a lcoxi;

: hidrógeno, un grupo metilo o e t i lo ;

y Rg : un átomo de hidrógeno, un átomo de halógeno, un 

grupo a lcoh ilo , a lcox i, benciloxi, h idroxi, ami­

no, ciano, carboxi, carbalcoxi, carboxamido, a l- 

cohilencarboxamido o acilamido, con la  condición 

de que en e l caso de que

signifiaue hidrógeno, 4-hidroxi ó 4-cloro,

R9 signifique hidrógeno.

02127



M ojí» m m t. 3 01037-

10

15

20

25

lí  ̂ sifinifique hidróger.o,

R signifique metilo y 
4

R signifique hidrógeno o 2-halógeno,
' • 5

R no representa 4-hidroxi o 4-benciloxi.
6

Cuando en las definiciones anteriores son mencionados gru­

pos ale ohilo o a lcoxi, u otros grupos quo contienen grupos 

ale ohilo o a lcoxi, se entienden los grupos ale ohilo o aleo- 

[xi quo tienen de 1 a 4 átomos de carbono y que pueden ser 

de cadena recta o ramificada. Los radicales acilo  en los 

grupos acilamido se derivan de ácidos-carboxílicos a l i fá -  

tieos in feriores o de ácidos alcansulfónicos in feriores , y 

los grupos ale oliilenc arboxamid o contienan grupos ale oh l l e ­

no in feriores.

Son de destacar los siguientes significados para los susti- 

tuyentes:

R : átomo de hidrógeno, cloro o bromo, grano h iero:*!, a l-  
1 '

cohilo con 1 ó 2 átomos de carbono, sobre todo metilo,

alcoxi con 1 ó 2 átomos de carbono, sobre todo rnstoxi,

acetilamido, propionilamido o metansulfonamidoj

R : átomo de hidrógeno, gruño hidroxi, a lcohilo con 1 ó 2 
2

átomos de carbono, sobre todo m etilo, o alcoxi con 1 

'ó 2 átomos de carbono, sobre todo motoxi;

R : átomo de hidrógeno, cloro o bromo, gruño hidroxi, a l-
3 , ,cohilo con 1 o 2 atomos de carbono, sobre todo m etilo, 

o alcoxi con 1 ó 2 átomos de carbono, sobre todo neto- 

x i ; -

R : átomo de hidrógeno o grupo m etilo ;
4

30
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1 : átomo de/hidrógeno, flúor, cloro o bromo, alcohilo

con 1 ó 2 átomos de carbono, sobre todo metilo, alcox:. 

con 1 ó 2 átomos de carbono, sobre todo metoxi, mi 

grupo hidroxi, ciano, carboxi, carboxamido, benciloxi 

5 o amino, un grupo carbalcoxi, alcohilehcarboxamido o

acilamido, que en cada caso contienen hasta 3 átomos 
de carbono.

Los nuevos compuestos- pueden ser preparados por e l  siguien 

te procedimiento conocido de por s í, en e l oue se efectúa 

una separación del grupo protector o de los grupos protec­

tores a partir de un compuesto de la  fórmula

20

en la  que R̂  y R̂  tienen los significados antes indicados 

y R̂  representa hidrógeno o un radical arilm etilo ,

E8 representa R̂  o un grupo hidroxi o amino sustituido cor 

un grupo protector separable por hidrogenólisis o por 

h id ró lis is ,

25 Rg representa o un grupo hidroxi sustituido con un gru­

po protector separable por hidrogenólisis o por hidró­

l i s is ,

30

y R ^  representan R̂  ó R ,̂ o un grupo hidroxi o amino 
sustituido con un grupo protector separable por hidroge 
n ó lis is  o por h id ró lis is

O
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representando o conteniendo a l menos uno de los radicales

R a R un grupo protector.
7 1.1 • /

Como grupos protectores entran en consideración sobre todo 

grupos arilm etilo , alcanóílo o a ro ílo , tetrahidropiran ilo, 

y para grupos hidroxilo vecinos, grupos bifúncionales, ta ­

les  como un grupo diarilm etileno. Como ejemplos de los 

distintos tipos de grupos protectores se mencionarán e l 

radical bencilo y radicales bencilo sustituidos, radicales 

ac ilo  a lifá tico s  in feriores , radicales benzoílo y e l radi­

ca]. difenilm etlleno.

Los grupos arilm etilo  junto a l nitrógeno son eliminados

por liidrogenación ca ta lít ica  en presencia de catalizadores

de hidrogenación habituales, por ejemplo platino, paladio,
*

níquel Pianey, los grupos arilm etilo  o los grupos diarilme­

tileno  junto a l oxígeno son separados por hidrogenación 

ca ta lít ica  o por h id ró lis is  con ácidos; y los radicales 

alcanoílo, a ro ílo  o tetrahidropiranilo son separados por 

h id ró lis is .

Si la  sustancia de partida tiene sustituyentes que deben

estar contenidos también en e l producto f in a l,  pero que en

las condiciones de la  separación de los grupos protectores

podrían ser alterados, hay que cuidar, del modo habitual

para e l técnico, de la  elección de condiciones de reacción

suficientemente suaves. Ho obstante, también es posible,

por ejemplo, partir de sustancias de partida en las que

R_ o representen grupos carbaleoxi o carboxamido, y 5 0 -
transformar simultáneamente estos grupos durante la  separa 

ción h id ro lítica  de los grupos protectores, en los corres-
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pondientes productos finales con grupo carboxi lib re , bs- 

to es válido oportunamente también para los otros procedí

mientos de la  invencién./

la s  sustancias de partida de la  fórmula I I  pueden ser obte- 

nidas por métodos'habituales, por ejemplo por reacción de 

una amina de la  fórmula

( I I I )

con un compuesto de la  fórmula

(X : átomo de halógeno, por ejemplo e l átomo de cloro) de 

modo conocido de por s í.
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Para e l procedimiento según la  invención se pueden u t i l i ­

zar también compuestos de etapas previas ópticamente acti­

vos y eventualmente se pueden obtener de ion modo directo 

isómeros ópticos puros. Los racematos resultantes en e l 

procedimiento se pueden desdoblar por métodos habituales 

en los.compuestos ópticamente activos.

Las bases de la  fórmula I  son eventualmente transformadas 

en̂  sales por métodos habituales, o en el.caso.de que se 

presenten como sales, son transformadas en sales de otros 

ácidos o en bases lib res . •

Todas las sustancias de partida pueden ser obtenidas por 

métodos conocidos de'por s í.
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Los compuestos de la  fórmula I  tienen efectos cardiovascu­

lares, y además son activos como vasodilatadores, antihiper 

tensores y antiarntm icos. Pueden, ser u tilizados, por ejem­

plo, como sustancias activas de agentes cardiacos activos 

selectivamente, ya que unen un efecto inótropo positivo con 

sólo un ligero  efecto aumenta.dor de la  frecuencia cardiaca.

Esto se muestra, por ejemplo, en los resultados del ensayo 

en la  aurícula cardiaca aislada de cobayas. Los valores de 

la  variación de amplitud (A) y de la  variación de frecuen­

c ia  (P ) obtenidos en e l  ensayo habitual con un l/^ig de sus­

tancia activa/ml, son para

1- £*2-( 4 -n i  d r o i: i  f  e n i  1) -  2 -ii i  d r  o i  e í  ilamino J -3-( 4-c ianofe- 

noxi)-propanol-(2) A: 4- 3T , S1 : 

y para

1- ^2-(3 ,5-diiiidro::ifenil)-2-Iiidro;-:ietilsm ino -3-(4 --to li- 

loxi)-propanol-2 A: + 36 P: -3 '

Para la  administración, las sustancias activas según la 'in ­

vención son transformadas con las sustancias auxiliaros 

habituales en faimiacia galénica, para obtener las formas roe 

dicamentosas habituales, por ejemplo tabletas, grageas, can 

sulas, tinturas, soluciones para inyección, supositorios.

La dosis individual está entre aproximadamente 1 y 100 mg, 

de preferencia 5-50 mg, dependiendo de la  forma de adminis­

tración, de la  sustancia activa y del peso corporal de la  

persona a tra tar.

Seguidamente se indican ejemplos de formulaciones.

30
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tabletas

Composición:

1 - [ " 2-(4-hidroxifenil)-2-hidroxietilam ino'J - 3-(4-cianofeno- 

x i ) -propanol-(2 )

o sus sales • ■ 5 partes en peso

ácido esteárico 6 partes en peso

glucosa 589 partes en peso

los componentes se transforman en tabletas de 600 mg de pe­

so, de modo habitual. Si se desea, e l  contenido de sustan­

c ia  activa puede ser aumentado o disminuido, y la  cantidad 

de glucosa puede ser disminuida o aumentada consiguientemon 

te .

Supositorios

Composición:

Sustancia activa según la  invención 

lactosa, pulverizada 

Manteca de cacao

50 partes en peso 

45 partes en peso 

1605 partes en peso

los  componentes se transforman de modo habitual en suposito­

rios de 1,7 g de peso.

Cápsulas

<0

Composición:

1-  r 2- ( 3 ,5-d ih id rox ifen il)-2-hidroxietil-am ino 

- 3- ( 4-to lilox i')-p ropanol-2  10 partes en pe]so

lactosa 430 partes en peso

Pecula de maiz 400 partes on peso

Porciones cada una de 1000 mg de mezcla finamente pulveriza­

da son envasadas en cápsulas de gelatina dura.

los siguientes ejemplos deben ilu strar más detalladamente
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1 los procedimientos de ¡preparación de las sustancias ac ti—

5

vas:

(
Ejemplo 1

Clorhidrato de 1-  C 2- ( 4-hidroxifenil)-2-liidroxi-et'ilam ino’l

-3 -( 4 - to li lo x i) -propanol-2

10

15

20

12 g de aleo iridCoC -amin om et i l - 4-b ene i l  oxi-benc £ l ie  o y 9 g 

te 2 -(4 -to lilox im etil)-ox irano se disuelven en 60 mi de 

alcohol y se hierven a re flu jo  durante 8 horas. Se deja en­

fr ia r  durante la  noche, se f i l t r a  con-succión y se soca.

El compuesto obtenido, 1 J^2-(4-beneiloxifenil)-2-hidrpxi- 

~et ilamino -3- ( 4-t olilox i)-pr opanol-2 , se disuelve en. 50 

mi de metanol y, después de adición de paladio/carbón a l 

10 por ciento, se desbencila catalíticamente a temperatura 

ambiente y presión normal. Después de la  absorción de la  

cantidad calculada de hidrógeno, se separa del catalizador 

por f i lt r a c ió n  con succión y e l disolvente se elimina por 

destilación  en e l  Eotavapor. 31 residuo se disuelve en ace- 

to n it r i lo  y se mezcla con la  cantidad calculada de ácido 

clorh ídrico en éter. El clorhidrato de 1- £2-(4-h idroxife- 

n i'l) - 2-h idroxi-et ilamino J -3- ( 4- t o l i lo x i )  ~propanol-2  que 

se separa por cr is ta lizac ión , es filtrad o  con succión y se­

cado. la  sustancia funde a 1462Q.

25
Ejemplo 2

Clorhidrato de 1- [  2-(4 -h idroxifen il)-2 -h idroxi-etilam inoí

- 3 - ( 3-to lilox i)-p rooan o l-2

a) 15 g de 4 1-benci lo x i- 2-bromo-acetofenona se disuelven en 

150.mi de aceton itr ilo . Con agitación se añaden 13,5 g 

de l-bencilam ino-3-(3-toliloxi)-propanol-2 (p . f .  76-772)30
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í
y 6,9 g de carbonato potásico anhidro. Se hierve a re fli. 

jo durante 3 horas, se enfría y se f i l t r a  con succión, 

la  fase orgánica se mezcla con la  cantidad calculada de 

ácido clorhídrico en éter. Se deja c r is ta liza r  durante 

la  noche e l clorhidrato de 4 '-benciloxi-IT-bencil-Ií- £*2- 

h id rox i~3 -(3 -to lilox i)-p rop il ^-2-amino-acetofenona (p. 

f .  14720), se f i l t r a  con succión y se seca.

b) 21 g de la  sal ide ácido clorh ídrico anterior se disuel­

ven en agua, se mezclan con amoníaco hasta reacción dé­

bilmente alcalina, y se extraen con éter. Después de la  

evaporación del éter en vacío, e l residuo se disuelve 

en 200 mi de alcohol y, por adición de 1 ,5  g de boro-hi 

druro de sodio, se reduce para formar 1- ^ 2- ( 4-bencilo- 

x i f  en il) - 2-hidroxi-H-bene i l - e t  ilamino J -3 - ( 3- t o l i lo x i )  -  

propanol-2 .

Para e l tratamiento, a continuación se ajusta con ácido 

acético diluido a una acidez débil, e l alcohol se.e lim i­

na por destilación en vacío, e l  residuo se .disuelve en 

agua y, después de adición de amoníaco, se extrae con 

éter. El disolvente se separa por destilación en vacío, 

e l residuo se recoge en aceton itrilo  y se a c id ifica  con 

ácido clorh ídrico en éter. El clorhidrato precipitado se 

f i l t r a  con succión y se seca; (p . f .  12820) .

c ) . Para la  eliminación de ambos grupos bencilo, e l c lo rh i­

drato obtenido según b) se disuelve en una cantidad de 

metanol 10 veces mayor. Después de la  adición de paladio, 

carbón, se hidrogena en condiciones normales hasta la  

absorción de la  cantidad calculada de hidrógeno. Se sepa 

ra del catalizador por f ilt ra c ió n  con succión y se con-
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1

5

centra hasta sequedad por evaporación en vacío. -Di res i 

dúo se disuelve en aceton itrilo  en ca lien te. Al en friar 

se obtiene e l  clorhidrato de 1- [2  - ( 4-hidroxif en il) -2- 

liidioxi-etilam ino J —3 — (3—t o l i l o x i )— propanol—2 c r is ta l i ­

no, de punto de fusión 149 -  1502C.

Sjemplo 3 ’

Clorhidrato de 1- í*2-( 3-h iaroxifen il)-2 -h idroxi-etilgm inoj 

-3 - (4-t o l i lo x i ) -pr¿panol-2

ID

15

20

15 j4 g de alcohol 3 1 -  cene i lo x i -  fc(-bromomet il-benc í  l ie  o se 

hierven a re flu jo  durante 5 horas conjuntamente con 13',% g 

de IT-beneil-2-hidroxi~3-(4-toliloxi)-prosilam ina y 6 , S:' g de 

carbonato de potasio anhidro en 100 mi de aceton itrilo .-Se 

f i l t r a  con succión y se mezcla con ácido clorhídrico etéreo 

hasta reacción débilmente ácida, 31 clorhidrato precipitado 

se disuelve enseguida en metanol, sin ninguna purificación 

adicional, y después d: la  adición de paladio/carbón se - des_ 

bencila catalíticamente. Se separa del catalizador por f i l ­

tración con succión, se concentra hasta sequedad en vacío, 

se disuelve e l  residuo en aceton itrilo  y< se deja enfriar 

lentamente. A l día siguiente e l clorhidrato del 1- Ĵ 2—(3— 

h id ro x ifen il)-2-hidroxi-etilam ino ]  -3 - ( 4-to lilox i)-p ropanol 

-2  se f i l t r a  con succión y se seca; p . f .  = 138- 14020.

25

Ejemplo 4

Pumarato de 1- ¿*2~( 3-h idroxifenil)-2-h idroxi-etilam ino J -3-

( 2-cianofenoxi)-propanol-2

a) 11,3 g de óxido de 2 -(3 -ber.c ilox ifen il)-e tileno  (p .e ,
0,3

152-1552C) y 16,8 g de l-bencilamino-3-(2-cianofenoxi)-  

propanol-2 (p . f .  181-18220) se hierven a re flu jo  duran­

te  8 horas en 50 mi de alcohol. A 'continuación se separa30
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e l alcohol por destilación en vacío, e l residuo se disue-L 

ve en acetato de e t i lo  y se meada con ácido clorhídrico 

etéreo hasta*reacción débilmente acida. Se deja en repo­

so durante la  noche, se f i l t r a  con.succión y se seca. 21 

clorhidrato de 1-  j^2r(3~benciloxi-fenil)-2-hidroxi-r.-ben 

c i1-etilaminoJ  -3-(2-cianofenoxi)~propanol-2 funde a 

151-1522C.

b) Para la  desbencilación, la  sustancia obtenida en a) se 

disuelve en metanol y, después de la  adición de paladio/ 

carbón, se agita a temperatura ambiento hasta la  absor­

ción de la  cantidad calculada de hidrógeno. A continua­

ción se separa del catalizador por fi lt ra c ió n  con succió:}., 

e l residuo se disuelve el1- calien te en alcohol, y se mez­

c la  con la  cantidad calculada de ácido fumarico. Se deja 

enfriar lentamente, se f i l t r a  con succión y se seca. 21 

fumarato de 1- ^2-(3-hidro:-.:ifenil)-2-hidroxi-etilar.iiroJ 

-3- ^2-cianofenoxiJ -proparo1-2 funde a 1Ó5-1672C.

Ejemplo 5 , -

Clorhidrato de 1- f~2-(3,5-dihidroxifenil)-2-hidro:-:i-etilam i‘

no- )  3-(4 -t o l l lo x i ) -propanol-2

25

30

5.4 S de para-cresol se disuelven en 50 mi ae a co ton itr ilo . 

A e llo  se añaden 13,8 g de carbonato de potasio anhidro y

23.4 g de clorhidrato de alcohol 3,5-dibenciloxi-D (-¡?-(3- 

c loro-2-h idroxi-prop il)-amino-metil-bencílico. Se hierve a 

re flu jo  durante 5 horas, se f i l t r a  con succión y se coreer­

ra después por evaporación hasta sequedad. 21  residuo se

disuelve en metanol y se desbencila catalíticemente en con­

diciones normales. Se f i l t r a  y se separa por destilación, 

e l  residuo se disuelve en caliente en aeetoñ itr ilo , se añade
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la  cantidad calculada de ácido clorhídrico etéreo, y se 

deja en friar lentamente, los cris ta les  resultantes de .clor­

hidrato de 1-  3 ,5-d ih id rox ifen il)-2 -h idroxi-et ilaminoj

-3 - [V - to lilo x iJ  -propanol-2  se f i lt ra n  con succión y se- 

secan; p .f .  169-1702C.

S;] emolo 6

Sulfato de 1- E~2-(4-hidroxifenil) —2-hidroxi-etilamino 1 -3-

f  2-moto:d -pronano1-2

19,9 g de l-amino-2-(2-metoxifenoxi)-propanol-2  se disuel­

ven conjuntamente con 23,6 g de semiacetal de 4-bencilüxi- 

- fe n ilg lio x a l (p . f .  77-802C) en 500 mi de metanol, por ca­

lentamiento a 4-02C. Se deja en reposo durante la  noche a 

t  emper atura ambiente. A l día siguiente se en fría  a-lCC-C^y 

se añaden en porciones 7,4 g de boro hidruro de sodio .•Un 

t a l  caso y en la  reacción posterior durante cinco horas’,, la

temperatura no debe subir de G2C. Se deja en reposo durar.-
■ •» *

te  la  noche en e l fr ig o r íf ic o  y se separan por fi lt ra c ió n  

con succión los cris ta les  precipitados de l-|^2- ( 4-bencilo- 

x i f  e n i l ) - 2-hidroxi-etil-am inoJ -3 -  [j2-metoxi-fenoxi J  -1ro- 

panol-2. Se disuelve .en 20 veces la  cantidad de metanol, se 

añade a e l lo  paladio/carbón, y se elimina e l grupo protecto: 

bencílico por hidrogenación ca ta lít ica . Después de la  sepa­

ración del catalizador por fi lt ra c ió n  con succión, e l d isol 

vente se separa por destilación en vacío, e l residuo se di­

suelve en caliente en un poco de alcohol y se añade la  can­

tidad calculada de ácido sulfúrico concentrado. 21 sulfato 

de 1-  j^2-(4-hidro::ifenil)-2-h idroxi-etil-am inoJ -3 -  [̂ 2-moto 

x ife n o x ij -propanol-2  se separa lentamente por c r is ta liza ­

ción, se f i l t r a  con succión y después se seca; p .f ,  187-188 C.
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Ejemplo 7 ' • ' .

Clorhidrato de 1- [*2-(4-h idroxifen .il) -2-hidroxi-etilumino] 

/-3- T4-carboxamidofenoxQ -propanol-2

a) 14 ,9 Q de l-boncilarnino-3-( 4-carboxamido-íerdl) -propa- 

. nona-2 y 11.,'3 g de óxido de 4-(bruacilox ifen il)-e iilono

se hierven a re flu jo  durante 8 horas en .100 mi de aleo
i

hol. Se deja reaccionar posteriormente durante la  no- 

 ̂ che a temperatura ambiente y después se añaden 2 £ de 

boro hidruro de sodio. Primero- se agita durante 2 hora 

a temperatura ambiente y después durante 2 horas a 

702C. 31 alcohol se separa por destilación en vacío, 

e l  residuo se .mezcla con agua, y se a c id ifica  con áci­

do acético. Después se ajusta hasta alcalinidad' con 

amoníaco y se extrae varias veces por agitación, con 

acetato de e t i lo .  31 disolvente se separa por destila ­

ción en vacío, e l  residuo se disuelvo en isopropai’Gl 

a la  temperatura de ebullición, y se en fría  lentamen­

te . los "cristales precipitados de l- jj2 - (4 -b en c ilo x i-  

f  en il) -2 ~hi d r ox i-i; -b o nc i l  - et ilaminoj) -3 - ^4-curboxami- 

dofenoxij -propanol-2 se f i l t r a n  con succión a l cabo 

de algún tiempo, y se secan; p . f .  111-1122C.

b) 31 compuesto dibencílico obtenido en a) se disuelve en 

10 veces la  cantidad de metanol y, después de adic-ión 

de paladio/carbón.se desbencila catalíticamente. Des­

pués de absorción de la  cantidad calculada de hidróge­

no, e l catalizador se separa por f i lt ra c ió n  con succió: 

e l disolvente se elimina por destilación en vacío, e l 

residuo se disuelve en alcohol y se mezcla con la  can­

tidad calculada de ácido clorhídrico etéreo. 31 c lo r-
30
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I lo jn  m'im.

hidrato dé l-£2-(4-hidroxifenil)-2-hidróxi-etilam ino^] 

3-(4-carboxomídofenoxi)-propanol-2 se separa por cris  

ta lización . Se f i l t r a  con succión y se.seca en una e¿ 

1 tufa con circulación de aire; p .f .  179-18020.

Ejemplo 8 ,

ffumarato de 1 - [2 - (  4-h idroxifen il)-2-h idroxi-etilam inol-3- 

-fenoxi-propanol-2

10,2 g de -N- JY2-hidroxi-3-fenoxi)-propií] -N-bencil-amida 

dej ácido 4-benciloxi-mandélico. se disuelven en 200 mi de 

tetrahidrofuráno absoluto. Con agitación e introducción 

simultánea de nitrógeno, se añaden 10 g de hidruro de alu­

minio y l i t i o .  Se hierve a re flu jo  durante 5 horas, se en 

fr ía ,  y e l hidruro de l i t i o  y aluminio en exceso se despom 

pone por adición lenta, de agua. Se separa por decantación 

y se concentra hasta sequedad. El residuo se disuelve en. 

metanol y, después de la  adición de paladio/carbón, se aes 

bencila catalíticamente. Después de absorción de la  cánti 

dad calculada de hidrógeno, e l catalizador se separa por*" 

f i lt r a c ió n  con succión, se-concentra en vacío, se recoge', 

en un poco de alcohol, y se añade una solución alcohólica:
«> t

calien te con la  cantidad calculada de ácido fumárico, .A l. 

en friar se obtiene e l fumarato de 1- £ (2 -(4 -h id rox ifen il)-  

-2-hidroxi-etilam inoJ -3-fenoxi-propanol-2 (p . f .  1862C).

De modo correspondiente a l de los ejemplos anteriores se 
preparan también los compuestos indicados en la  tabla:
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Los puntos de invención propia y nueva que se pre 

sentan para que sean objeto de esta soiicitud.de Patente 

de Invención en España, por VEINTE años, son los que se re­

cogen en las reivindicaciones siguientes:

12.- Procedimiento para la  preparación de deriva­

dos de 2-íbnil-2-hidroxi£bilamina de la  fórmula

en la  que R̂  s ign ifica  hidrógeno, halógeno, hidroxi, amino, 

a lcoh ilo , alcoxi o acilamido; R̂  s ign ifica  hidrógeno, hidrc 

x i,  a lcohilo, alcoxi o carboxamido; R̂  s ign ifica  hidrógeno 

o halógeno, alcohilo o a lcoxi; R  ̂ s ign ifica  hidrógeno,' me­

t i lo  o e t i lo ;  y Rp. y R& sign ifican hidrógeno, halógeno', 

a lcoh ilo , a lcoxi, benciloxi, hidroxi, amino, ciano, carbox:, 

carbalcoxi, carboxamido, alcohilencarboxamido o acilamido; 

con la  condición de que en e l caso de que R̂  signifique h i- 

hidrógeno, 4-hidroxi o 4-cloro; R£ signifique hidrógeno,

R̂  signifique hidrógeno, R̂  signifique metilo, y R̂  sign i­

fique hidrógeno o '2-halógeno, Rg no representa 4-hidroxi o 

4-benciloxi, en forma de racematos, mezclas de racematos y 

antípodas ópticos individuales, así como las sales corres­
pondientes, caracterizado porque a partir de un compuesto
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de la  fórmula

R8
R10

Rr t r

*r -CH0H-CHR/4~KR7-CH2“ CH0H-*GIÍ2~O —S*s-y

R. ( i d R11

10

15

20

25

en la  que R̂  y R̂  tienen los s ign ificó los  entes indicados 

y R̂  representa hidrógeno o un radical arilm etilo ; Rg re­

presenta R  ̂ o un grupo hidroxi o amino sustitiiído con un 

grupo protector separable por hidrogenólisis o por h id ró li­

s is ; Rg representa Rg o un grupo hidroxi sustituido con un 

grupo protector separable por hidrogenólisis o h id ró lis is ; 

R^q y R ^  representan ó Rg, o un grupo hidroxi o araino 

sustituido con un grupo protector separable por hidrogenó­

l i s i s  o por h id ró lis is , representando o conteniendo al me­

nos uno de los ra.dica.les R̂  a R.^ un grupo protector, se 

separa e l grupo protector o los grupos protectores por h i­

drogenólisis o por h id ró lis is , y porque los racematos re­
sultantes se desdoblan eventualmente, por métodos habitua­

le s , en los compuestos ópticamente activos, y/o porque la.s
bases de la  fórmula I  primeramente resultantes se transfor­
man eventualmente, por métodos habituales, en sales, o los

compuestos de la  fórmula I  obtenidos como sales, se trans­

forman en sales de otros ácidos o en bases lib res .

2&.- Procedimiento para la  preparación de deri­

vados de 2-fenil-2-hidroxietilam ina.

Tal y como se ha descrito en la  Ilemoria que an-

. 02127
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-tecede, y con los fines que se han especificado.

nsía Riemoria consta de veintiuna hojas escritas
i

a máquina por una sola cara.
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