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MEMORIA DESCRIPTIVA

La p re se n te  p a te n te  de in v e n ció n  se  r e f i e r e  

a un nuevo procedim ien to  de p rep a ra ció n  de l a  2-{̂  (2 - e to x i*  

fe n o x i)m e tilj- m o r fo lin a  de fórm ula:

E ste  com puesto, conocido comunmente con e l  

nombre de V iloscacina e s  un p o te n te  a n tid e p re s iv o  de e s tr u c ­

tu r a  no re la c io n a d a  con lo s  con ocid os compuestos a n tid e p re ­

s i v o s .  E l gran in t e r é s  te r a p é u t ic o  de e s te  compuesto ha de 

term inado e l  que s e  hayan d e s a rro lla d o  v a r io s  procedim ien­

t o s  de p re p a ra ció n  d e l  mismo, lo s  c u a le s  han s id o  d e s c r ito s  

en v a r ia s  p a te n te s  y  p u b lic a c io n e s .

E l procedim ien to  a que se  r e f i e r e  l a  presen ­

t e  in v e n c ió n  e s  de gran in t e r é s  f r e n t e  a lo s  demás por su 

s e n c i l l e z  y  e leva d o  ren d im ien to , y  c o n s is te  en l a  red u cció n  

de la  lactam a de fó rm u la:

( I I )

con h id ru ro  de l i t i o  y  a lu m in io . La r e a c c ió n  se  e fe c td a  u t i  

liz a n d o  un essceso de h id ru ro  de l i t i o  y  alum inio en e l  seno 

de un d is o lv e n te  como é s t e r  e t í l i c o  o te tra h id ro fu ra n o  y  a 

una tem peratura comprendida e n tre  20SC y  672c. Una v e s  f i
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n a liz a d a  la  r e a c c ió n  s e  d e stru y e  e l  exceso  de h id ru ro  de l i ­

t i o  y  alum inio con a c e ta to  de e t i l o  o d is o lu c ió n  acuosa de 

h id ró x id o  s ó d ic o , se  f i l t r a ,  e l  f i l t r a d o  s e  d e sh id ra ta  y  por 

e lim in a c ió n  d e l d is o lv e n te  a v a c io ,  s e  o b tie n e  e l  producto 

deseado#

E l producto  de p a r t id a  I I  se  o b tie n e  a 

su v e z  a p a r t i r  de la  h id ro x i-a m id a  de fórm ula:
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(en donde X es un grupo h id r o x ilo  o un átomo de c lo ro )  por 

d e l a c i ó n  segdn lo s  p rocedim ien tos co n o cid o s.

E ntre o tr a s  v e n ta ja s ,  e s t e  proced í c ie n  

t o  perm ite que no se  re q u ie ra  una p ro te c c ió n  p re v ia  d e l gru 

po -NH- con lo  que la  red u cció n  de l a  lactam a s e  e fe c td a  s in  

n ecesid ad  de una d e sp ro te cc ió n  p o s te r io r  d e l grupo amino.

De e s ta  forma s e  dispone un procedim ien 

t o  que por su  s e n c i l l e z  y  buen rendim iento  r e s u lt a  v e n ta jo s o  

re s p e c to  a lo s  conocid os h a sta  a h o ra .

A co n tin u a ció n  s e  d e s c r ib e  un ejem plo

i l u s t r a t i v o :

E JE M P L O :

A una d is o lu c ió n  de 3 7 ,7  g r .  (0,15  mo 

le s )  de 2 -{] ( 2- e t o x i f  en oxi) m etil^ -m o rfo lin -3 -o n a  en 300 m i. 

de ó s te r  e t i l i c o  a n h id ro , se  añaden poco a poco una suspen sión  

de 1 1 ,4  g r .  (0 ,3  m oles) de h id ru ro  de l i t i o  y  alum inio en 250 

m i. de ó te r  e t í l i c o  an h id ro . La m ezcla r e s u lta n te  s e  c a l ie n ­

t a  a e b u ll ic ió n  con r e f l u j o  durante 12 horas a l  cabo de la s  

c u a le s  se  e n fr ía  y  s e  añaden sucesivam ente 1 1 ,5  m i. de agua 

11 ,5  m i. de d is o lu c ió n  acuosa a l  15% de h id ro x id o  só d ico  y



34;5 mi* de agua. Se f i l t r a  l a  m ezcla y  la  d is o lu c ió n  e té  

r e a  f i l t r a d a  s e  d e sh id ra ta  con s u l f a t o  só d ico  y  s e  d e s t i la  

a sequedad obten ién d ose 34;9 gr* de producto en forma de -  

a c e i t e  (Rend, 85%). Por s a l i f i c a c i ó n  con c lo r h íd r ic o  gas 

5 en e ta n o l y  a c e ta to  de e t i l o  ( 1 :1 )  s e  o b tie n e  e l  c lo r h id r a to ,

punto de fu s ió n :  18 7-18 8 s e .
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REIVINDICACIONES

D e s c r ito  e l  o b je to  d e l p re se n te  in v e n to , l o  -  

que s e  d e c la ra  nuevo y  de p ro p ia  in v e n c ió n  comprende la s  

s ig u ie n te s  r e iv in d ic a c io n e s .

1 . -  P rocedim iento de p re p a ra ció n  de l a  2-{̂  (2 -  

-e to x ife n o x i)m e tiU m o r f  o l i n a ,  de fó rm u la:

20

c a r a c te r iz a d o  porque s e  reduce l a  lactam a de fórm ula:

25
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(II)

3 0 con un e xceso  de h id ru ro  de l i t i o  y  alum inio e fectu án d o se  

l a  re d u cc ió n  en e l  seno de un d is o lv e n te  como é t e r  e t í l i ­

co o t e t r a h id r o f  u ran o , a una tem peratura comprendida e n tre



206 y  67SC; una v e z  f in a l iz a d a  la  re d u cció n  se  d e stru ye  e l  

exceso  de h id ru ro  de l i t i o  y  a lum inio  con a c e ta to  de e t i l o  

o d is o lu c ió n  acuosa de h id ró x id o  s ó d ic o , se  f i l t r a ,  se  des-* 

h id r a ta  e l  f i l t r a d o  por d e s t i la c ió n  a v a c io  s e  o b tie n e  e l  

p ro d u cto .

2 . -  Procedim iento de p rep a ra ció n  de la  2- L ( 2-  

- e t o x i f  enoxi) me til!;-m o r f  o lin a  .

S e g ín  s e  d e s c r ib e  y  r e iv in d ic a  en l a  p re se n te  

memoria d e s c r ip t iv a  que co n sta  de 5 h o ja s  f o l ia d a s  y  e s c r i  

t a s  a máquina por una s o la  c a r a .

M adrid, a 7 M M 9H
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