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Objeto de la presente solicitud son nuevas aril- 
-alcóhilaminas de la fórmula general

así como sus sales fisiológicamente tolerables con ácidos 
inorgánicos y orgánicos, que poseen propiedades farmacoló­
gicas valiosas, especialmente efectos hipotensivos y reduc 
tores de la frecuencia cardiaca, y un procedimiento para, 
su preparación.

En la fórmula general señalada anteriormente:
A significa un grupo de la fórmula\N

!t
0 - R-,
/ -*-

representado un átomo de hidrógeno o un radical alcohí- 
lo con 1 a 3 átomos de carbono,
Rg; significa un grupo alcoxi con 1 a 3 átomos de carbono, 
Rg, significa un grupo alcoxi con 1 a 3 átomos de carbono
0 juntamente con Rg, el grupo metilendioxi o etilendioxi, 
R4 y R$* 3^3 pueden ser iguales o diferentes, significan 
átomos de hidrógeno o grupos alcohilo con 1 a 3 átomos de 
carbono, o significa tambión un grupo bencilo,
Rg significa un átomo de hidrógeno o un grupo alcoxi con
1 a 3 átomos de carbono,
Ry significa un grupo alcoxi con 1 a 3 átomos de carbono 
o, juntamente con Rg, el grupo metilendioxi o etilendioxiy
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-n significa al número 2 6 3.
En relación con los significados mencionados al 

principio con ocasión de definir los radicales R^ a Ry en­
tran en consideración respecto a R^, R^ y/o R^ especialmen 
te los significados del átomo de hidrógeno, de los grupos 
metilo, etilo, propilo o isopropilo, y respecto a tam- 
hión el del grupo bencilo, respecto a Rg, R^, Rg y/o Ry los 
de los grupos metoxi, etoxi, propoxi o isopropoxi y respeo 
to a Rg tambión el del átomo de hidrógeno, y/o respecto a 
Rg juntamente con R^ y/o Rg juntamente con Ry el grupo me- 
tilendioxi o etilendioxi.

Compuestos especialmente preferidos de la fórmu­
la general I son no obstante aquóllos en los que R^ signi­
fica un átomo de hidrógeno, el grupo metilo o isopropilo,
Rg y R^ significan en cada caso un grupo metoxi en po&iotó i 
6 y 7 ) y juntamente el grupo metilendioxi 0 etilendioxi,
R^ significa un átomo de hidrógeno o el grupo metilo,
R^ signifioa un átomo de hidrógeno,
Rg significa un átomo de hidrógeno o el grupo metoxi en po 
sición 3 ;
Ry significa el grupo metoxi en posición 4- o juntamente 
con Rg el grupo metilendioxi o etilendioxi y 
n signifioa el número 2 ó 3.

Los nuevos compuestos de la fórmula general I se 
Halada anteriormente se pueden preparar según el procedi­
miento siguiente: reacción de un compuesto de la fórmula 
general

22.12.77
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en la que
Rg, R^t A y n están definidos como al comienzo y 
2 representa un grupo sobrante activo, tal como un átomo 
de cloro, de bromo o de yodo, un grupo alcohilsulfoniloxi 
o arilsulfoniloxi, con una feniletilamina de la fórmula ge 
neral

H
R/
N - CHt

^5
- CHr

R6
(III)

en la que 

R4 * R5
La reacción se efectúa eventualmente en un disol 

vente, por ejemplo en óter, tetrahidrofurano, metilformami 
da, dimetilformamida, dimetilsulfóxido clorobenceno o ben­
ceno, y convenientemente, según sea la reaccionabilidad 
del radical Z, a temperaturas comprendidas entre -50 y 
2502C, pero preferentemente a la temperatura de ebullición 
del disolvente utilizado. Es ventajosa la presencia de un 
agente fijador de ácidos, tal como por ejemplo de un alco- 
holato, de un hidróxido de metal alcalino, de un carbonato 
de metal alcalino tal como carbonato potásico, o de una ba 
se orgánica terciaria tal como trietilamina o piridina, o 
de un acelerador de reacción tal como por ejemplo yoduro

, Rg y R- están definidos como al comienzo.

22.12.77
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otásico.
Si según la invención se obtiene un compuesto de 

la fórmula general I, en la que representa el grupo ben- 
cilo, se puede desbencilar a éste, o si se obtiene un com­
puesto de la fórmula general I, en la que representa un 
átomo de hidrógeno, este compuesto se puede transformar en 
un compuesto correspondiente de la fórmula general I median 
te alcóhilación.

La desbencilación se efectúa preferentemente me­
diante hidrogenación catalítica, por ejemplo con hidrógeno 
en presencia de un catalizador tal como paladio/carbún, en 
un disolvente tal como etanol o acetato de etilo, conve­
nientemente a temperaturas comprendidas entre 25 y 75^0 y 
a una presión de hidrógeno de 1 a 7 atmósferas.

La alcóhilación se efectúa con un agente de aleo 
hilación tal como un halogenuro de alcohilo o sulfato de 
dialcohilo, por ejemplo yoduro de metilo, yoduro de etilo, 
bromuro de isopropilo o sulfato de dimetilo, en un disolvei 
te tal como acetona, dimetilformamida o dioxano eventual­
mente en presencia de una base inorgánica u orgánica ter­
ciaria a temperaturas comprendidas entre O y 50SC. La metí 
lación puede efectuarse, no obstante, también mediante 
reacción con formaldehidc/ácido fórmico preferentemente a 
la temperatura de ebullición de esta mezcla. Además, los 
compuestos obtenidos de la fórmula general I se pueden 
transformar con ácidos inorgánicos y orgánicos en sus sa­
les fisiológicamente tolerables. Como ácidos se han mani­
festado como adecuados, por ejemplo, ácido clorhídrico, 
ácido fosfórico, ácido bromhídrico, ácido sulfúrico, ácido 
láctioo, ácido tartárico o ácido maleico.
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Los compuestos de las fórmulas generales II a 
/ III, utilizados como substancias de partida, se pueden pre 
parar segdn procedimientos conocidos en sí (ver ejemplos) 
o son conocidos por la literatura.

Como se ha mencionado ya al principio, los nuevos 
compuestos de la fórmula general I y sus sales por adición 
de ácido tienen propiedades farmacológicas valiosas, junto 
a un efecto hipotensivo suave, especialmente un efecto re­
ductor de la frecuencia cardiaca, de tipo selectivo.

A modo de ejemplo se investigaron las propiedades 
biológicas de los compuestos siguientes:
A = clorhidrato de l-/*4-metil-6 ,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazi- 

non-2-il/-3-/^*N-metil-N-(2-(3,4-dinietoxifenil)-etil)- 
-amino/-propano,

B s< plorhidrato de 1-/*"4-metil-6,7-dimetoxi-1 (2H)-ftalanj - 
non-2-i^7-3-/*N-metil-N-(2-(4-me toxifenil)-etil)-amino7 - 
-propano

C si clorhidrato de l-/*4-isopropil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftala 
zinon-2-il7-3-/**N-me til-N-(2-(3,4-dimatoxif enil)-etil)- 
-aming7-propano,

D = clorhidrato de 1-/**6 ,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il7- 
-3r¿**N-metil-N- (2- (4-me toxif enil) -e til) -amino7-propano
y

B = clorhidrato de l-/**4-metil-6 ,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazi- 
non-2-il7-3-/**N-metil-N-(2-( 3,4-dimetoxifenil)-etil)- 
aming/?-propano.

El efecto de las substancias que se van a inves­
tigar sobre la frecuencia cardiaca Be analizó por dosis con 
2 - 5  gatos o perros de ambos sexos. El peso medio de los 
gatos ascendió a 2,5-3 ,5 kg y el de los perros a 18-28 kg.

^0  ̂ j Hojw n̂ tm ^

22.12.77
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-Para esto los animales fueron anestesiados con Nembutal (3C 
; mg/kg por administración intraperitoneal) y doral osa/ure- 
tano (40 mg/ml de cloralosa 4 200 mg/ml de uretano segán 
las necesidades). La substancia a investigar se inyectó en 

5 forma de solución acuosa en la vena safena o en el duodeno.
La frecuencia de pulsaciones se registró antas y 

despuás de la administración de la substancia, con ayuda 
de un tacógrafo de Grass, a partir del electrocardiograma 
(derivación de la pared torácica), sobre un polígrafo de 

10 Grass.
Las tablas siguientes contienen los valores ha­

llados:

Ensayos con gatos:

Substan­
cia

Dosis
mg/kg

Descenso de la fre­
cuencia cardiaca 

1/Minuto
Duración del 
efecto 
minutos

A 0 ,5 i.v. - 16 7 50
A 1 ,0 i.v. - 23 > 7 0
A 2 ,0 i.v. - 37 >  70
A 2 ,0 i.d. - 25 >  74
A 4 ,0 i.d. - 34 > 60
A 10,0 i.d. - 41 50

D 0,5 i.v. - 6 10
D 1 ,0 i.v. - 13 25
D 2 ,0 i.v. - 14 . 25

E 1 ,0 i.v. - lo 9
E 2 ,0 i.v. — 13 10

!422.12.77
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Ensayos con perros:

Substan­
cia

Dosis
mg/kg

Descenso de la fre­
cuencia cardiaca 

1/minuto
Duración del 
efecto 
minuto

A 0,25 i.v. - 10 17
. A Ó , 5 i.v. - 12 15
A 1 ,0 i.v. - 16 24
B 0,25 i.v. - 6 24
B 1 ,0 i.v. - 23 46
C 1 ,0 i.v. - 10 17
C 2 ,0 i.v. - 29 10

Como complemento, se puede comprobar que todas 
las dosis aplicadas de las substancias a investigar fueron 
toleradas sin efectos secundarios tóxicos, la DL^^ para 
la substancia A es por ejemplo, en el ratón, de 63 mg/kg 
por administración intravenosa en un periodo de observaciói 
de 14 dias;

Los compuestos de la fórmula general I son ade­
cuados, por tanto, para tratar trastornos relacionados con 
angina de pecho, especialmente para tratar la insuficien­
cia coronaria crónica, y se pueden incorporar para ello, 
para la administración farmacéutica en las formas de prepa 
ración galénicas usuales tales como tabletas, grageas, pol 
vos, suspensiones, soluciones o supositorios. La dosis in­
dividual asciende en este caso convenientemente a 50-250 

mg.
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* Los ejemplos siguientes deben aclarar más deta­
lladamente la invención:

Ejemplo 1

Clorhidrato de l-/**4-metil-6 ,7-dimetoxi-l( 2H) -ftalazinon- 
-2-i3^-2-/*N-metil-N-(2-(3 * 4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino/- 
-etano

10
a) l-¿*"4-metil-6 ,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il/-2-bromo- 

-etano

15

En una solución de 5*0 g (22,7 milimoles) de 4-metil- 
-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinona en 50 mi de dimetilfor 
mamida se incorporan 1 ,2 g de hidruro sódico (disper­
sión al 50% en aceite) y se calienta a continuación du­
rante 20 minutos hasta 80SC. Se obtiene la sal sódica 
de 4-me til-6 ,7-dimetoxi-1(2H)-ftalazinona, que se aleo- 
hila mediante adición de 30 mi de 1 ,2-dibrometano a 
8030. Al cabo de dos horas ha concluido la reacción. Se

, 2 0 . separa por filtración del bromuro sódico depositado y 
se concentra en vacío a sequedad. A continuación se di­
suelve el residuo en cloroformo y la fase en cloroformo 
se extrae por agitación con agua, se seca con sulfato 
sódico y se concentra.

25 Rendimiento: 5,2 g (70 % de la teoría)
Valor R^tcloroformo/metanol = 9/1) : 0,8 

b) Clorhidrato de l-/**4-metil-6,7-dimetoxi-1(2H)-ftalazlnoi 
—2—i^7—2— metil-N—(2—(3,4-dimetoxi—fenil)—etil)—ami— 
no^-etano

30

22.12.77
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- Una solución de 2,5 g (7,6 milimoles) de 1-/ 4-metil- 
-6,7-dime toxi-1(2H)-ftalazinon-2-il/-2-bromo-e taño en 
50 mi de clorobenceno, tras.la adición de 1,5 g (7,6 mi 
limóles) de 3,4-dimetoxifeniletil-N-metilamina y 3,0 g

5 : de carbonato potásico se calienta durante 20 horas baje 
reflujo. DespuÓs' de enfriar se separa por filtración el 
residuo sólido y se concentra el precipitado. Se croma­
tografía el residuo sobre gel de sílice (cloroformo/me- 
tanol = 100/1), se concentran las fracciones principa-

10 les y la base se precipita como clorhidrato. 
Rendimiento: 1,8 g (49% de la teoría)
Punto de fusión: 204-205^0

15
Ejemplo 2

Clorhidrato de l-/**4-metil-6,7-dimetoxi-1(2H)-ftalazi- 
non-2-il/-3-/**N-me til-N - (2- (3,4-dime t oxi-fenil) -e til) - 
-amino^-propano

,20
a) l-/**4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il7-3-cloro- 

-propano

25

Preparado de forma análoga a la del ejemplo la mediante 
reacción de 4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinona con 

l-bromo-3-cloropropano en dimetilformamida.
Valor Rg.(cloroformo/motanol = 9/1) : 0,9. 

b) Clorhidrato de lr¿**4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon 
-2-il7-3-,/*N -me til-N-(2-(3,4-d ime t oxi-f enil) -e t il) -ami- 
no^-Propano

30 Se prepara de forma análoga a la del ejemplo Ib median-

22.12.77
* . '
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te reacción de 1-r/**4-me til-6,7-dime toxi-1 (21i) -ftalazi- 
non-2-il7-3-cloropropano con 3,4-dimetcxi-feniletil-N- 
metil-amina en clorobenceno.
Panto de fusión: 110-115SC.
Valor cloroformo/metanol = 9/1) ; o,45

Ejemplo 3

Clorhidrato de l«y 4-isopropil-6,7-dime toxi-1(2H)-ftalazi- 
non-2-il/-3-i/ N -mo til-N-(2-(3, 4-dime toxi-fenil) -e til) -ami- 
np7-propano

a) l-¿"4-isopropil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il7-3- 
oloro-propano
Preparado de forma análoga a la del ejemplo la mediante 
reacción de 4-isopropil-6,7-dimetoxi-1(2H)-ftalazinona 
con l-bromo-3-cloro-propano en dlmetilformamida.
Valor R^(cloroformo-metanol = 50/1) : 0,5

b) Clorhidrato de l-/**4-isopropil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftala 
zinon-2-ll7-3-^*N-metil-N-(2-(3^4-dimetoxi-fenil)-etil)-- 
-amino7̂-propano

Preparado de forma análoga a la del ejemplo Ib mediante 
reacción de l-/**4-isppr opil-6,7-dime toxi-1(2H)-ftalazi- 
non-2-iI¡7-3-cloro-propano con 3) 4-dimetoxi-fenile til-N- 
-metil-amina en clorobenceno.
Punto de fusión: 179-180SC.

Ejemplo 4

Clorhidrato de l-̂ **4-metil-6 ,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2<'

22.12.77
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/
-ll7-3-/*N-metil-N-(2-(4-metoxi-fenil)-etil)-amino7-propan 3

Preparado de forma análoga a la del ejemplo 2b mediante 
reacción de 1-/*4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-' 
2-i^-3-cloro-propano c on 4-me toxi-fenile til-N-me til- 
-amina en clorobenceno.
Ponto de fusión: 210-212BC.

Ejemplo 5

Clorhidrato de I*i¿Ñ,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il7*-3- 
-/Ñ-metil-N-(2-(3,4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino7-propano.

a) l-/**6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il7-3-cloro-propano

. Preparado de forma análoga a la del ejemplo la mediante 
reacción de 6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinona con 1-bromo- 
-3-cloro-propano en dimetilformamida.
Valor R^(cloroformo/metanol = 9/1) : 0,9

b) Clorhidrato de l-^/**6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il7- 
-3-/*N -me til-N-(2-( 3,4-dime toxi-fenil)-e til)-amino7-pro
. paño

Preparado de forma análoga a la del ejemplo Ib mediante 
reacción de 1-/^6,7-dime toxi-1(2H)-ftalazinon-2-i]^- 
-3-cloro-propano con 3,5-dimetoxi-feniletil-N-metilami- 
na en clorobenceno 
Punto de fusión: 2003C.

Ejemplo 6

Clorhidrato de 1-/**4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2

22.12.77
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-il7-3-/*N-(2-(3.4-dimetoxi-fenil)-atil)-amino7-propano

a) l-/*4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)--ftalazinon-2-il7-3-/**N- 
-bencil-N-(2-(3,4-dimetoxi-fenil)-etil)-aminoj7-.propano

Preparado de la forma análoga a la del ejemplo la media,! 
te reacción de l-/**4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazino! 
-2-il7-3-cloro-propano con 3 *4-dimetoxi-feniletil-N-ben- 
cilamina en clorobenceno.
Valor R^(cloroformo/metanol ^ 9/1) : 0,9

b) Clorhidrato de l*^"4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-fta3azi- 
non-2-il7-3-¿"*N-( 2- (3,4-dime t oxi-f enil) -e til) -amino7- 
propano

En una solución de 2,6 g (4,4 milimoles) de l-/**4-netil- 
6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il7-3-/**N-bencil-N-.(2- 
-*(3!4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino7-propano en 100 mi de 
etanol, tras la adición de 0,3 g de paladio/carbón (al 
10%) se introduce hidrógeno a una temperatura de 5020 y 
a una presión de 5 atmósferas durante 4 horas. Una vez 
conoluida la absorción de hidrógeno se separa del cata­
lizador mediante filtración y la solución se concentra 
por evaporación en vacio. Se obtiene la base libre como 
aceite de color amarillo.
Rendimiento: 1,8 g (82% de la teoría)
Valor R^(cloroformo/metanol =s 9/1): 0,4

Ejemplo 7

Clorhidrato de l-/**4-metil-6,7-etilendioxi-l(2H)-ftalazi- 
non-2-il7-3-/ N-metil-N-(2-( 3 * 4-dimetoxi-fenil)-etil)-ami
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no7-propano

a) 1-/ 4-me til-6,7-e tilendi oxi-1(2H)-ftalazinon-2-il/-3- 
-cloro-propano

Preparado de forma análoga a la del ejemplo la mediante 
reacción de 4-metil-6,7-e tilendi oxi-1(2H)-ftalazinona 
con l-bromo-3-cloro-propano en dimetilformamida.
Valor R^(cloroformo/metanol = 19/1): 0,9

b) I-/ 4-metil-6,7-etilendioxi-l(2H)-ftalazinon-2-il/-3-/N - 
-metil-N-(2-(3.4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino/-propano

Preparado .de forma análoga a la del ejemplo Ib mediante 
reacción de 1/ 4-metil-6,7-etilendioxi-l(2H)-ftalazinon- 
-2-il/-3-oloro-propano con 3,4-dimetoxi-feniletil-H-me- 
til-amina en clorobenceno.
Aceite de color amarillo.
Valor (cloroformo/metanol = 9/1): 0,7

Ejemplo 8

1-/ 4-metil-6,7-dimetoxi-l(2H)-ftalazinon-2-il/-3/ N-metil 
-N-( 2-( 3.4-me tilendioxi-fenil)-etil) -amino/-propano

Preparado de forma análoga a la del ejemplo 2b mediante 
reacción de 1-/ 4-metil-6,7-dimetoxi-H2H)-ftalazinon-2 - 
-il/-3-cloropropano con 3,4-metilendioxi-feniletil-N-me- 
tilamina en clorobenceno.
Aceite de color amarillo.
Valor (cloroformc/metanol = 9/1): 0,45

22.12.77
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Ejemplo 9

H o j*  n A m 14

Clorhidrato do 1-̂ /**4-metil-6,7-dimetoxi-H.2H)-ftalazinon 
-il7-3-/*N-me til-N- (2-(3, 4-dime toxi-fenil) -e til) -amino7" 
-propano

2 -

5,0 g (11,3 milimolesj del compuesto obtenido segón el 
ejemplo 6b se calientan a ÍOORC en una mezcla de 1,38 g 
(30 milimolesj da ácido fónnico y 1,5 g ^20 milimoles) 
de formalina, durante 1 hora. Despuás de enfriar, la so 
lución de reacción se alcaliniza mediante adición de le 
jía de sosa 2n, se extrae con cloroformo y se lava con 
agua la fase en cloroformo, se seca y se concentra en 
vacío. Se cromatografía el residuo sobre gel de sílice 
(cloroformo/metanol = 10C/1), se concentran las fraccio 
nes principales y la base se precipita a partir de áci­
do clorhídrico etáreo en forma de clorhidrato.
Punto de fusión: 110 - 115SC.

Ejemplo 10

Clorhidrato de l-( 6,7-dime toxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-2- 
N-metil-N-(2-(3t4-dlmetoxi-fenil)-etil)-amino7-etano.

a) l-(6.7-dimetoxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-2-bromo-etano

Preparado de forma análoga a la del ejemplo la mediante 
reacción de 6,7-dime toxi-4(3H)-quinazolinona con 1,2-di- 
bromo-etano en dimetilformamida. Aceite muy viscoso. 
Valor (Cloroformo/metanol = 9/1): 0,85

b) Clorhidrato da l-(6,7-dimetoxi-4(4H)-quinazolinon-3-il)-
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" -/ N-metil-N-(2-(3.4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino7-etano

Preparado de forma análoga a la del ejemplo Ib mediante 
reacoión de l-(6,7-dime toxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-2- 
-bromo-etano con 3,4-dimetoxi-fenil-etil-N-metilamina en 
clorobenceno.
Punto de fusión: 205-2089C.

Ejemplo 11

Clorhidrato de l-(6,7-dime toxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-3- 
/**N -me til-N- (2-(3.4-dime t oxi-f enil) -e til) -amino7-pr opano

a) l-(6.7-dimetoxi-4(3H)-ouinazolinon-l-il)-3-cloro-propano

Preparado de forma análoga a la del ejemplo la mediante 
reacción de 6,7-dimetoxi-4(3H)-quinazolinona con 1-bro- 
mo-3-oloro-propano en dimetilformamida.
Valor (Cloroformo/metanol = 19/1): 0,75

b) Clorhidrato de l-( 6,7-dime toxi-4 (3H) -quinazolinon-3-il) -
3i/**N-me til-N- (2-( 3,4-dimetoxi-fenil) -etil)-amino7-pro- 
pano - _________

Preparado de forma análoga a la del ejemplo Ib mediante 
reacción de 1-(6,7-dime toxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-3- 
cloro-propano con 3,4-dime toxi-fenil-e til-N-me tilamina 
en clorobenceno.
Valor (Cloroformo/metanol = 9/1); o,4

j Hojnnftm. 15
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Ejemplo 12

Clorhidrato de l-(6,7-dimetoxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-3- 
^ N—(2-(3,4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino/—propano.

a) l-(6,7-dimetoxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-3-/**N-bencil- 
,-(2-(3,4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino7-propano

Preparado de forma análoga a la del ejemplo Ib mediante 
reacción de l-(6,7-dimetoxi-4(3H)-quinazolinon-3-il)-3- 
cloro-propano con 3,4-dimetoxi-feniletil-N-bencilamii:a 
en clorobenceno.
Valor (Cloroformo/metanol = 9/1): 0,75

b) Clorhidrato de l-(6,7-dimetoxi-4^3H)-quinazolinon-3-il)-
3-*/¡ N-( 2-(3,4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino^-propano______

Preparado de forma análoga a la del ejemplo 6b mediante 
desbencilación de l-(6,7-dimetoxi-4(3H)-quinazolinon-3- 
-ilJ-3-/ N-bencil-(2-(3,4-dimetoxi-fenil) -etil) -amin^7- 
-propano en presencia de paladio/carbón (al 10%) con hi­
drógeno .
Punto de fusión: 192-1943C
Valor Rg. (Cloroformo/metanol = 9/1): 0,45.

Análogamente a los ejemplos anteriores se obtie­
nen:
l-¿**4-metil-6,7-dimetoxi-l (2H) -f talazinon-2-il/-3-/Ñ-( 2- 
-(3,4-dime toxi-fenil)-etil)-amino/-propano.
Valor Rg, (cloroformo/metanol == 9/1) : 0,4v
Clorhidrato de l-(2-metil-6,7-dimetoxi-4(3H)-quinazolinon-
-3-il)-3-/Ñ-metil-N-(2-(3,4-dimetoxi-fenil)-e til)-amino/-

!
f

22.12.77
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- -propanc.
/ Punto de fusión: 215-217SC

Clorhidrato de 1*(2̂ **notil** 6 ̂7**̂ imet o x i * * 4 —Q^u.inuzdinon* 
—3—3-1) —3—/N— (2— (3 y 4—duna toxi—f enil) —e til) —ainino7—propano . 
Punto de fusión: 243-24530

Clorhidrato de 1-(2-me til-6,7-dime toxi-4(3H)-quinazolinon-
-3- i l )-2-/Ñ-me til-N -(2-(3 ,4-dimetoxi-fenil)-etil)-amino7-

-etano.
Punto de fusión: 237-23930.

22.12.77
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REIVINDICACIONES

Los puntos de invención propia y nueva que se pre 
sentan para que sean objeto de esta solicitud de Patente de 
Invención, en España, por VEINTE años, son los que se reco­
gen en las reivindicaciones siguientes:

is.- Procedimiento para la preparación de nuevas 
aril-alcohllmminas de la fórmula general

en la que A significa un grupo de la fórmula

NMC
/

representando R^ un átomo de hidrógeno o un radical alcohi-
lo con 1 a 3 átomos de carbono, Rg significa un grupo alco-
xi con 1 a 3 átomos de carbono, R^ significa un grupo alco­
xi con 1 a 3 átomos de carbono o, juntamente con Rg, el gru
po metilendioxi o etilendioxi, y R^, que pueden ser igua 
les o diferentes, significan átomos de hidrógeno o grupos 
aloohilo con 1 a 3 átomos de carbono, o R^ significa tam- 
bión el grupo bencilo, Rg significa un átomo de hidrógeno 
o un grupo alcoxi con 1 a 3 átomos de carbono, Ry significa 
un grupo alcoxi con 1 a 3 átomos de carbono o, juntamente
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- con Rg, el grupo metilendioxi o etilendioxi, y n^ signifi­
ca el número 2 ó 3, así como de sus sales por adición de 
ácido fisiológicamente tolerables, con ácidos inorgánicos 
U orgánicos, que se caracteriza por el hecho de que un 
compuesto de la fórmula general

( I I )

en la que Rg,.R^, A y n están definidos como al principio, 
y Z representa un grupo sobrante activo tal como un átomo 
de cloro, bromo o de yodo, un grupo alcohilsulfoniloxi o 
arilsulfoniloxi, se hace reaccionar, con una feniletilamina 
de la fórmula general

(III)

en la que R^, Rg, Rg y Ry están definidos como al principi) 
y en el caso deseado, si según la invención se obtiene un 
compuesto de la fórmula general I, en la que R^ representa 
el grupo bencilo, se desbencila a óste por medio de hidró­
geno activado catalíticamente y/o si se obtiene un compues 
to de la fórmula general I, en la que R^ representa un áto 
mo de hidrógeno, óste se alcohila, y/o se transforma un 
compuesto obtenido de la fórmula general I en una sal por 
adición de ácido fisiológicamente tolerable con un ácido 
inorgánico u orgánico.
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- 28.- Procedimiento según la reivindicación 13,
que se caracteriza por el hecho de que la reacción se ofec 
túa en un disolvente y a temperaturas comprendidas entre 
-50 y 2502C, pero preferentemente a la temperatura de ebu­
llición del disolvente utilizado.

33.- Procedimiento según las reivindicaciones 18 
y 23, que se caracteriza por el hecho de que la reacción 
se efectúa en presencia de un agente fijador de ácidos y/o 
de un acelerador de reacción.

48.- "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE NUE­
VAS ARIL-ALCOHILAMINAS".

Tal y como se ha descrito en la Memoria que ente 
cede, y para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de veinte hojas escritas a 
máquina por una sola cara.

Madrid,29.K:.ir7
P .A.

Alberto de azohwv
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