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MEMORTA DESCRIPTIVA

La presente patente de invencidn se refiere
a un nuevo procedimiento de preparacion de la 2«[ (2~eboxie

fenoxi)metillemorfolina de férmulas

OCH

0C, ¥, 3{’

Este compuesto, conocido comunmente con el
nonbre de Viloxacina es un potente antidepresivo de estrucw~
tura no relacionada con los conocidos compuestos antidepre-
sivos., El gran interds terapéutico de este compuestorﬁé de
terminado el que se hayan desarrollado varios procedimien—
tos de preparacidén del mismo, los cuales han sido déscritos
en varias patentes y publicaciones. )

El procedimiento a que se refiere la presenw-
te dnvencidn es de gran interds frente a los demis Dor Sw
sencillez y elevado rendimiento, y consiste en la reduccién

de la lactama de £drmula:

0 .
Q“‘*i)
' (TX)
: Y
\
C,Hy I!I

con hidruro de litic y aluminiocs La reaccidn se efectda ubi
lizando un exceso de hidruro de litio y aluminio en el seno
de un disolvente como &ster etflico o tetrahidrofuranc y a

una temperatura comprendida entre 202C ¥y 672C., Una vez fi
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nalizada la reaccidn se destruye el exceso de hidruro de liw
tio y aluminio con acebtatio de etilo o disolucidén acuosa de
hidréxido sddico, se filtra, el filtrado se deshidrata y por
elininacibn del disolvente a vacio, se obtiene el producto
deseado,

EL producto de partida II se obtiene a

su vez a partir de la hidroxi-amida de férmulas

OH
OCHZ~LH-CONH~CH2—CH2X (I11)

(en donde X es un grupo hidroxilo o un 4tomo de cloro) por
clclacién segdn los procedimientos conocidos,

Batre otras ventajas, este procedinmien
to permite que no se requiera una proteccidn previa del Zru
po =i~ con lo que la reduccidn de la lactama se efectda sin
necesidad de una desproteccidn posterior del grupo amino.

Be esta forma se dispone un procedimieE
to que por su sencillez y buen rendimiento resulta ventajoso
respecto a los conocidos hasta ahors. '

A continuacidn se describe un ejemplo
Llustrativo:

EJEMPLO:

A una disolucién de 37,7 gr. (0,15 mo
les) de 2-[ (2~etoxifenoxi)metill-morfolin-3-ona en 300 nl.
de éster etflico anhidro, se afladen poco a poco una suspensibn
de 11,4 gr. (0,3 molesg) de hidruro de litio y aluminio en 250
ml, de &ter etflico anhidro., La mezcla resultante se caliene
ta a ebullicidn con reflujo durante 12 horas al cabo de lag
cuales se enfrfa y se afladen sucesivamente 11,5 nl, de agna

11,5 ml, de disolucidn acuosa al 15% de hidroxido sédico y
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34,5 nls de agua., Se filtra la mezcla y la disolucidn eté
rea filtrada se deshidrata con sulfato sbdico y se destila
a sequedad obfeniéndose 34,9 gr. de producto en forma de =
aceite (Rend, 85%)« Por salificacidn con clorhfdrico gas

en ctanol y acetato de etilo (1:1) sc obtiene el clorhidrato,

punto de fusidn: 187-188¢¢,

RETVINDICACTONES

Descrito el objebo del presente invemto, lo =

que se declara nuevo y de propia invencién comprende las
siguientes reivindicaciones,
1.~ Procedimiento de preparacién de la 2={ (2=

~otoxifenosd)metillmorfolina, de férmula:

(1)

caracterizado porque se reduce la lactama de férrmla:

‘ OCH
rORNE
|
5 - H

002H

con un exceso de hidruro de litio y aluminio efectudndose
la reduccidn en el seno de un disolvente como &ter etfli-

co o tetrzhidrofurano, a una temperatura comprendida caotre



202 y 672C3 una vez finalizada la reduccidn se destruye el
exceso de hidruro de litio y aluminio con acetato de etilo
o disolucién acuosa de hidréxido sédico, se filtra, se dese
hidrata el filﬁrado por destilacidn a vacfo se obtiene el
producto.

2= Procedimiento de preparacion de la 2.{ (2~
~etoxifenoxi)metil]-morfolina.

Segdn se describe y reivindica en la presente
memoria descriptiva que consta de 5Ahojas foliadas y escri
tas a miquina por uma sola cara.

Madrdid, a 7 ABG 1978
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