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iy El invento concierne & un procedimiento para
la preparacidn de nuevos derivados de fenilimidazolidinona

de la fdrmula general: /

X — alcohilen - N

Bn esta férmula:

X significa un grupo éster ligeramente anidnico,. suépﬁbti
ble de ser desdobledo, preferiblemente vn dtomo de hald

geno o un radical mesilo o tosilos

PR

El

B ¥ Rll significen un dtomo de hidrdgeno o de hal&éeng,
up grupo elcohilo’ o alcoxi recto o ramificado con‘l‘% 4
é%omos de carbono, un grupo trifluorometilc o carﬁdxami
8o, o significan un grupo divalente con la fdrmulé}ﬁér—

eial -0-(CHé)y—0— (y =1 6 2) con unidn de las dos va-
lencias libres en posicidn orto una con relacidn 2 la
otra, ¥ '
Alcohilen significa un grupo alcohiieno recto
o ramificado con 1 2 12 4tomos de carbono.

. Ios compuestos de la férmula general I

: r—~—T N . Ro
X - alcohilen < N N - I
YR
0 . 11

en donde aleohilen, R,,, Ry, y X tienen los significados
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—arribe indicados, pueden ser prenarsdos por reaceidn de

oxazolidinonas de la fdrmula general
| .

—

5 % - alcohilen = N 0 T

en donde X y alcohilen estén definidos como anteriormente,

10 con isocianatos de la fdrmulae general

| R
10
ocw-¢ N

111
_ =" "Ry, o
15
‘ en donde Rlo ¥y Rll tienen el mismo significado como anthe-
riormente.
Los nuevos productos intermedios pueden feag
cionar con aminas de la férmula general ‘
20
R
. / 'm>. = GCH, - C‘tH - CH, ~ NHR, v
25 A. Ry 7177 0A .
) R§ :
en donde Rl hasta R4 ¥ A tienen los significedos siguien-
tes:
30 R, significa un dtomo de hidrdgeno o un dtomo de haldgeno

03108
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un jgrupo trifluorometilo o un grupo nitro, un grupo al-

cohilo recto o ramificado con 1 a8 étomov de carbono,
l

un grupo alcoxi recto q ramificado con 1 a 4 &tomos de

carbono, un grupo alcoxialcohilo con 2 a 8 Stomos de

© carbono, un grupo alguenilo o alquinilo con 2 a 5 4to-

R,

mos de carbono, un grupo alqueniloxi o alquiniloxi,
con 3 a 6 dtomos de carbono, un grupo ClClOmlCOhllO o
cicloalcoxi (eventualmente) puenteado y/o0 1nsaturado
con 3 a2 12 étomos de carbonb, un radical con la ;ormu—
la parc1a1 (CH,),~A", en que x significa cero o Uﬁqﬁhr
mero entero de 1 a3, y & 51gn1floa un grupo cisno,s
amlno, carboxamido o hidroxi, un radicsl con la fcrmu~
1a.nar01a1 —COOR6 en que R6 significa hidrdégeno o un
radical alcohilo con 1 a 4 4dtomos de carbono, un vadi-
oil acilo, a0110X1 0 acilamino alifdtico, aralwféilco
o zromdtico de bajo peso molecular, un radicsl °°4,1§

férmula parcial -NH-CO-NR,Rg 6 -0-CO-NR.Rg, significen

do R7 y HB hidrggeno, achhilo 0o, conjuntamente con el
édtomo de nitrdgeno, un heterociclo tal como un radical
plrrolldlno, piperidino o morfolino, o un radical ari-
lo, ariloxi o arzlcoxi de bajo peso moleculer, (prefe-
riblemente fenilo, fenoxi 0 benciloxi), eventuslmente
sustituido una o variss veces con halégeno, alcohllo,
un grupo nitro, cieno y/o ca rbox1lo, 0 un rudlCal con
la férmula parcial NH--‘R9 o N—alcohll-Rg, en que R9'sig~
nifica grupos alcohilo o gruvos scilo inferiores tales
como los grupos CH3“O2~, (CHj)QN'SOQ"’ alcohil-0-CO,
0 los grupos -CONH-alcohilo, CON (elcohi}o)z, —~CONH-NIT;
~CH58020H3 asi como ~CO-NH-OH;

significa un dtomo de hidrdgeno o un #tomo de halégeno,

\
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en donde Rl hasts R4, Ay aicohilén tienen los significa-

Hoja nam, 4

un grupo alecohilo o alcoxi recto o rawilicndo con I &
4 8tomos de corbono, un gruno aralcoxl con 7 a 14 &dlo-
mps de carbono, preferiblemente el radical beneciloxi,
u& grupo alquenilo con 2 a 4 dtomos de carbono, un gru
po ciano, nitro, hidroxi o amino o,.conjuntemente con
RB’ las sgrupaciones divalentes:

—O—CHZ—O—, —0-(0Hé)2~9-, ~CH=CH-CH=CH~, —OCH2~CO§H~.
~§CH2)2-CONH—, ~0H=CH-NH-, ~0-CO-NH-, -CH2~CH=CH~CH_~,
-0-CH=CH-~, -O-(GH2)3—~, —-S(CH2)3-— é -_00(0512)3-, preferi
blemente con unidn de las dos valencias libres en pO»l
cién orto una con relacidn a la otra; o
gignifica un 4tomo de hidrdgeno o un 4tomo de haldgeno
un grupo alcohilo o alcoxi recto o ramificado con 1 a
4 dtomos de carbono, un grupo aralcoxi con 7 a 14 Ato-
mos de carbono, npreferiblemente el grupo benciloxi o
un grupo OH; ‘ S
significa un dtomo de hidrdgeno, un grupo alcohile con
1 a % dtomos de carbono 0 un grupo aralcohilo eventual.
mente sustituido con 7 a 14 4tomos de carbono;
significa preferiblemente hidrdgeno o tembién un radi-
cal acilo, especialmente los radicales acilo especia-
les mencionados para Rl’ para formar compuestos de la

férmula general

R
’giij \\>~OCH2~CHOA«CH2~¥malcohilén~R5 v
Rz . ] Rh : )
R3
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!rdos.arriba indicados y R5 significa los grupos heterocicli

Hoja nam. 5

cog

. =N N =

en log que Ry ¥ Byq significen un dbomo de hidrdgedd™d de

4% n

haldzeno, vn grupo alcohilo o alcoxi recto o ramificado;
con 1 a 4 4tomos de carbono, un grupo trifluorometila e
carboxamido, 0 significan uwn grupo divalente con lavféymu-
la p?rcial ~O~(CH2)y~0~ (y =1 6 2) con unidn ge las, dos
valehcias libres en posicidn orto una con relscidn a;Iéi
otra. Estos productos finales son medicamentos vali&sdé
con un efecto entihipertensivo y ol-edrenolitico. Y

! Fl siguiente ejemplo explica el invento, pero
sin limitarlo:

Ejemplo

1-(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 adicidn de cloruro de litio durante
5 horns a 160 hasta 18092C.

recristaliza en etanol.

La maga cristalina obtenide se

Rendimiento: 26 g, punto de fusidn: 105-107°C
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REIVINDICACTIONES

Los puntos de invencidn propia y nueva que se
presentan nara que sean objeto de esta solicitud de Paten-
te de Invencidn en Espafla, por VEINTE afios, son 108 que- se
recogen en las reivindicaciones siguientes: O

8,~ Procedimiento pars la preparacidn de e
vos derivados de fenilimidazolidinona de la férmula gene-

ral ’ 7 o

. ]
X - zlcohilen ~ N N~
~

I
0

en donde X significa un grupo éster ligeramente anidnico,
suscepbible de ser desdoblado, prefercntemente un dtomo de
haldgeno o un radical mesilo o togilos RIO v Rll signifi-
can un dtomo de hidrdgeéno o de haldgeno, un grugo alcohilo
o eleoxi recto o remificado con 1 & 4 &dtomos de carkono,
un grupo trifluorometilo o carboxamido, 0 gignificen un
grupo divalente con la férmule parciel -O_(CHQ)y-O~ (y =1
6 2) con unidn de las dos valenciss libres en posicidn or-
t0 una con relacidn a la otra y alcohilén significa un gru
po 2lcohileno recto o remificado con 1 & 12 4tomos de cor-

bono, caracterizado porque se hace reaccionar una oxazoli-~
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—dinona de la férmula general

!

N
X -~ alcohilen -~ N 0] : II

T

0

Lo
en donde ¥ y alcohilén estdn definidos como anteriormente,
con un isocianato de la fdrmula general

i * . " 3

. D
. .
\ . s 4

en donde R, ¥ Ry, tienen el mismo significado como 2hte-

riormente.

- 28.- "Procedimiento para le preparacidn de
nuevos derivados de fenilimidezolidinona®.

Tal y_ como se ha descrito en ia Memoria que

antecede y con los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de siete hojas escritas

a mAgquina por una sola cara.

Madrid, 09,07 1978
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