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H o jn  n f t m .  1

.-/ * El invento concierne a un procedimiento para 
la preparación de nuevos derivados de feniíimidazolidinona 
de la fdrmula general: /

En esta fdrmula: * *
X significa un grupo áster ligeramente anidnico*,. suscepti 

ble de ser desdoblado, preferiblemente un átomo de hald 
geno o un radical mesilo o tosilo;

RlO y R-^ significan un átomo de hidrdgeno o de halógeno, 
uh grupo alcohilo^o alcoxi recto o ramificado conl á 4 
átomos de carbono, un grupo trifluorometilo o carboxami 
do, o significan un grupo divalente con la fdrmula.par- 

¡ cial -0-(CH^)y-0- (y = 1 d 2) con unidn de las dos va­
lencias libres en posicidn orto una con relación a lá 
otra, y

Alcohilen significa un grupo alcohileno recto 
o ramificado con 1 a 12 átomos de carbono.

. Los compuestos de la fdrmula general I

en donde alcohilen, R^ y x tienen los significados
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03108

-arribe, indicados, pueden ser preparados por reacción de 
oxazolidinonas de la formula genera.!

[— t
X - alcohilen - N 0̂ 

' OY
ii

en donde X y alcohilen están definidos como anteriormente, 
con isocianatos 'de la fórmula general

OCN-n- ^
10

m
-R11

en donde R^^ y R ^  tienen el mismo significado como ante­
riormente.

Los nuevos productos intermedios pueden reac 
cionar con aminas de la fórmula general

OüHg -- CH - CHg - ÍVHR̂  

OA
IV

li­en donde R-̂  hasta y A- tienen los significados siguie 
tes:

significa un átomo de hidrógeno o un átomo de halógeno
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[ t o j o  n á m .  3

un-/grupo trifluorometilo o un grupo nitro, un grupo al-
cohilo recto o ramificado con 1 a'8 átomos de carbono,<
un grupo alcoxi recto o'ramificado con 1 a 4 átomos de 
carbono, un grupo alcoxialcohilo con 2 a 8 átomos de 

- carbono, un grupo alquenilo o alquinilo con 2 a 5 áto­
mos de carbono, un grupo alqueniloxi o alquiniloxi, 
con 3 a 6 átomos de carbono, un grupo ciclo alcohilo ̂  
cicloalcoxi (eventualmente) puenteado y/o insaturado 
con 3 a 12 átomos de carbono, un radical con la formu­
la parcial (CHg)^-A', en que x significa cero o un nú­
mero entero de 1 a 3, y A' significa un grupo cisne,--- . 
amino, carboxamido o hidroxi, un radical con la fc-iTBu- 
la parcial -COORg, en que Rg significa hidrógeno o^un 
radical alcohilo con 1 a 4 átomos de carbono, un radi­
cal acilo, aciloxi o acilamino alifático, aralifático 
o aromático de bajo peso molecular, un radical con la 
fórmula parcial -NH-CO-NR^Rg ó -O-CO-NR^Rg, significan 
!do y Rg hidrógeno, alcohilo o, conjuntamente con el 
átomo de nitrógeno, un heterociclo tal como un radical 
pirrolidino, piperidino o morfolino, o un radical ari- 
lo, ariloxi o aralcoxi de bajo peso molecular, (prefe­
riblemente fenilo, fenoxi o benciloxi), eventualmente 
sustituido una o varias veces con halógeno, alcohilo, 
un grupo nitro, ciano y/o carboxilo, o un radical con 
la fórmula parcial NH-Rg o N-alcohil-Rg, en que Rg sig­
nifica grupos alcohilo o grupos acilo inferiores tales 
como los grupos CH^SOg-, (CHg')gN-SOg-, a.lcohil-0-C0, . 
o los grupos -CONH-alcohilo, CON (alcohilo)g, -CONH-NH^, 
-CH^SOgCHg así como -CO-NH-OH;

Rg significa un átomo de hidrógeno o un átomo de halógeno,
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un grupo alcohilo o alcoxi recto o ramificado con 1 a 
4< átomos de carbono, un grupo aralcoxi con 7 a. 14 áto- 
mbs de carbono, preferiblemente el radical benciloxi, 
uin grupo alquenilo con 2 a 4 átomos de carbono, un gru 
Jo ciano, nitro, hidroxi o amino o,.conjuntamente con 
R y  las agrupaciones divalentes:
-O-CHg-O-, -0-(CHg)g-0-, -CH=CH-CH=CH-, -OCHg-CONH-, 
-(CHg)g-CONH-, -CH=CH-NH-, -0-C0-NH-, -CHg-CH=CH-GHg-, 
-0-CH=CH-, -O-(CHg)^-, -S(CHg)^- á -CO(CHg)^-, preferí 
blemente con unión de las dos valencias libres en posi 
ción orto una con relación a la otra; 
significa un átomo de hidrógeno o un átomo de halógeno 
un grupo alcohilo o alcoxi recto o ramificado con 1 a 

¿ 4 átomos de carbono, un grupo aralcoxi con 7 a 14 áto­
mos de carbono, preferiblemente el grupo benciloxi o 
un grupo OH;
significa un átomo de hidrógeno, un grupo alcohilo con 
1 a 5 átomos de carbono o un grupo aralcohilo eventual 
mente sustituido con 7 a 14 átomos de carbono;

A significa preferiblemente hidrógeno o también un radi­
cal ácilo, especialmente los radicales acilo especia­
les mencionados para R^, para formar compuestos de la 
fórmula general

25.

V

30 en donde R-̂  hasta R^, A y alcohilén tienen los significa-
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, "dos arriba indicados y R^ significa los grupos heterocícli

nRm. $

cosr.

en los que R^p y R ^  significan un átomo de hidrógeiíó"ó^de
halógeno, un grupo alcohilo o alcoxi recto o ramificado!;
con 1 a, 4 átomos de carbono, un grupo trifluorometilo^o
carboxamido, o significan un grupo divalente con la formu
la parcial -O-(CEL) -0- (y = 1 ó 2) con unidn de lasados j y. *
valencias libres en posición orto una con relación a íá." 
otra. Estos productos finales son medicamentos valiosos 
con un efecto entihipertensivo y <3¿-adrenoHtico.
! El siguiente ejemplo explica el invento, pero

sin limitarlo:

Ejemplo
l-(2-cloroetil)-3-(4-clorofenil)-imidazolidinona

' 22,4 g (0,15 moles) de N-2-cloroetiloxazolidi 
nona-2 se calientan junto con 23 g (0,15 moles) de 4-cloro 
fenilisocianato con adición de cloruro de litio durante 
5 horas a 160 hasta l80SC. la masa cristalina obtenida se 
recristaliza en ctanol.

Rendimiento: 26 g, punto de fusión: 105-107BC
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REIVINDICACIONES

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 se 
recogen en las reivindicaciones siguientes:

13.- Procedimiento para la preparación de nue 
vos derivados de fenilimidazolidinona de la fórmula, gene­
ral

' r  iX - alcohilen - N \ N  - ^

R10

R11

en donde X significa un grupo áster-ligeramente aniónico, 
susceptible de ser desdoblado, preferentemente un átomo de 
halógeno o un radical mesilo o tosilo; y R-^ signifi­
can un átomo de hidrógeno o de halógeno, un grupo alcohilo 
o alcoxi recto o ramificado con 1 a 4 átomos de carbono, 
un grupo trifluorometilo o carboxamido, o significan un 
grupo divalentc con la fórmula parcial -0--(CHg)y-0- (y = 1 
ó 2) con unión de las dos valencias libres en posición or­
to una con relación a la otra y alcohilen significa un gru 
po alcohileno recto o ramificado con 1 a 12 átomos de car­
bono, caracterizado porque se hace reaccionar una oxazoli-
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Hoja nftm. 7

-dinona de la fdrmula general

'] íX - alcohilen - N 0 II

0

en donde X y alcohilen están definidos como anteriormente, 
con.un isocianato de la fdrmula general

i ^

0CN-

\
en donde R ^  y R̂ -̂  tienen el mismo significado como ante­
riormente. - .

2§.- "Procedimiento para la preparación de 
nuevos derivados de fenilimidasolidinona".

Tal y,como se ha descrito en la Memoria que 
antecede y con los fines que se han especificado.

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

Madrid, 09.OCÍ. 1978
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