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El invento’ toncierhe & un procedimiento para la prepa

racidn da'dcidos Y -aminocalecanoil-(W-aminoalcanoicos sustitui

. dos en N.

En la memoria de pubiicacién alemana DT-0S -

1.917}036 se describen Acidos N-acil-W-anilinoalcanoicos

con efecto colerético & los cuales se atribuyen ademés otros

efectos (DT-0S 2.450.680). Unos trialcoxibenzoilpéptidos =

(DT-0S 2.338.172) son apropiados para la profilaxis y trata
miento de enfermedades cardiacas, Se Ha’sintatizado ahoré -

una nueva clase de Acidos UW-aminoalcanoil-W-aminoalcanoi=

L3
.,

cos que si estdn mencionados en las solicitudes de patente

" publicadas citadas, ni resultan evidentes por ellas, Ademés

se encontrd que estos nuevos compuestos poseen propiedédéér
farmacoldgicas interesantes, especialmente ventajosas, j:‘:

. Objeto del invento es un procedimiento parg laL{'
ob&enﬁiﬁn de &cidos \U-aminoalcanéil-UJ-aminoélcancicosfEﬁg
ti£uidus en N de la férmula general I

1

R" ~N-A-CO-N--B - COOH (1),

en donde R significa un radical hidrodarbilcgrbonilo ali
fético o alicfclico, un grupo benzoflo eventualmente sustj
tuido, un grupo furoilo, un grupc tenoilo o un grupo nicoti

nDilO .

R® significa un &tomo de hidrdgeno, un radical alcohilo infg.

~ rior sustituido o un grupo faniloieventualmente sustitﬁido,
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RS significa un &tomo de hidrégeno, un radical alcohilo inﬁg
rior avantua;mente sustituido o un grupo fenilo eventualmen
te sustituide,

en donde R2 y Ra no significan al mismo tiempo un &tome de
hidrdgeno y R2 y R3 no significan al mismo tiempo un radical
alcohilo inferior de cadena recta,

A significa un grupo —(CHZ)m 0 un grupo vCH(RA),- :

B significa un grupo -(CHZ)n o un grupo -CH(RS),

m y n son iguales o distintos y significen un nimero entero
positivo de 1 a 5, |
R4 y R5 son iguéles o distintos y significan un grupo ﬁéfi;
lo, un grupo bencilo, un grupo Bidroximatilo, un grupﬁ 2;&;
droxietiloa, un grupo metilmercaptometilo o un grupo 2-meti;
mercaptoetilo, o |

3 y R5 significan en comdn un grupo' trimetileno,

R
asi como sus ssles con bases inorgdnicas y orgédnicas.

Como radicales hidrocarbonados (radicales hidrocay
bilol alifdticos, que pueden ssr saturados o inataturados,
entran en consideracidn radicales alcohilo de cadena recte
o ramificados con 1 a 7 &tomos de carboﬁo, preferiblemente
radicales alcohilo inferiores con 1 a 5 atomos de'carbuno.
Redicales alcohilo de cadena recte son los radicales metilo,
etilo, propilo, butilo, pentilo, hexilo, o heptilo, de los
cuales se prefieren los que tienen 1 & 5 atomos de carbono
y sobre todo ) a 2 &tomos de carbono. Radicales alcohilo ==
ramificados con 3 a 7 Atomos de carbono son, por ejemplo, -

los radicales isaopropilo, isobutilo, butilo secundario o by

tilo terciario, de los cuales se prefieren los de 3 & 5 ato
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mos de caibono y sobre todor de 4 Atomos de carbono, Radi-

cales hidrocarbila insaturados son radicales alquenilo. y a)
quinilo con 2 a 7 éﬁomos de carbona, y a moau de ejemplo se
mencionarén el radical eténilo y el radical l-propenilo, de
los cﬁales se prefiere el ;adical i«brupenilo; Como radica-
les hidrocarbonados aliciclicos entran en cénéideraci&nvraf
dic;ies cicloalcohilo con 3 a 10 &tomos de ca:bono,'pnﬁ‘ejgm '
plo los radicales ciciﬁpropilo, ciclobutilo, ciclopentiiﬁ;i
ciﬁlohaxiloy_giclnheptilo, ciclﬁbctilu o édamanfilg, de ;;

los cuales seiprefieren los de 6 & 10 Atomos de carbono,

‘Como grupos benzoilo eventualmente'sustituiddsgég

. tran en consideracidn aquellos en los cuales el grupu'feﬁi-

lo corresponde a la fdrmula Ph

(Ph)

en aondé RG, R y Ra gson iguales o distintos y significan -
un &tomo de hidrxdgeno, un Atomo de halégena, un grupe alco
hile, un grupo hidroxi, un grupo alcoxi, un grupo aleshil
mercapto, un grupo sciloxi, Qn grupo aming evanﬁualmente

sustituido, un grupo nitro, un grupo trifluorometilo, un gru

- po trifluorometoxi o un grupo trifluorometilmercapto, Como

dtomos de haldgeno Rs, R' y r® entran en consideracifn =

fldor, cloro o bromb, preferiblemente fllor y Elnro, y espe

cialmente clora, Como grupos aloohila, alcoxi, o alcohilmer

7

capto R6, R' y RB se mencionarén, entre otros, los de 1 a 4
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dtomos de carbono, de los cuales ss prefieren los de 1 a 3
sobre todo de 1 Atomo(s) de carbono., Como grupos aciloxi -
entran en consideracidn, entre otros, grupos -D-Rl, en los
que Rl tiene los significados precedentemente indicados, de
los cuales se prefieren los grupos slcanoiloxd con l a 7, =
especialmente 2 a 5, &tomos de carbono, sobre todo el gru-
po acetoxi. Ademds del grupo amino no sustituido entran én'
consideracidn como sustituyentes R6,'R7 y R® también grupos
amino sustituidos, de los cuales se mencionaran a modo de -
ejemplo grupos alcohilamino y dialcohilamine con 1 a 4, pre
feriblemente 1 a 2, Adtomos de carbono en el radical alcbhi-
lo, asi como grupos acilamino con los grupos acilo usuales
utilizados pars la proteccidn de grupos amino, tales como -
grupos alcanoilo con 2 & 5 &tomos de carbono.

Radicales alcohile inferiores R3 son los de 1 a §
dtomos de carbono. Radicales alcohile inferiores sustituidos
R y/o RS son los de la fdrmula -C(Rg)(RlU)(Rll)<en los cus
les
R9 significa un“dtomo de hidrdgeno, un grupo alcohilo con 1
a 5 dtomos de carbono, un grupo alquenilo o un grupo alqui
nilo con 2 a 5 &tomos de carbono;

R10 significa un Atomo de hidrdgeno, un grupo alcohilo con
l a 5 atomos de carbono, un grupo cicloalcohilo con 3 a B

dtomos de carbono o un radical fenilo Ph;

- gt significa un grupo alcohilo con 1 a 5 &tomos de carbono,

un grupo cicloalcohilo con 3 8 B &tomos de carbono, un gru-

po cicloalcohilalecohilo con 3 & B Atomos de carbono en el -
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grupo cicloalcohila y'l a éfomus de carﬁono en el érupn
a}cohilo, un grupo fenilo Ph o un grupo fehiialcohilo‘Ph-ai
cohila, con 1 & 3 &tomos de carbono en el grupo alcchilo, or
RlD y Rl; significan en comdn un grupo alcohileno con 4 a 7 7
dtomos de_carbdno, o
R9"é10 y Rll con inclusién del &dtomo de carbono can el que
estén unidos, significan un radical adamantilo. .
Como radicales fenilo se entieﬁden los qﬁe cérrgé
ponden & la fdérmula Ph arriba cifada.

Como sales entran en consideracidn sales con ba-

ses inorgdnicas y orgénicas, Sales incompatiblas farmacolé-

ey e

gicamente son transformadas segln métodos en si conocidos en

sales farmacolégicamente es decir bioldgicemente compatibles,
que son preferidas de entre las sales de acusrdo con el in-

vento. Como cationes para la formeacidn de sales se utilizan

sobre todos los cationes de los métalas alcalinos, metéleé:

alcalino-térreos o metales térreus, pero entran en utiliza-

cién también los correspondientes cationes de bases nitroge

nadas orgdnicas, tales como aminas, aminoalcanoles, aminoazy
cares, aminodcidos,bdsicos, etc.

A modo de gemplo ée mencionardn las sales-de litio,
sodio, potesio, magnesio, calcic, aluminio, etilendiamins,
dimetilamina, dietilamina, morfolina, piperidina, piperazi
na, N-alcohil inferior (por ejemplo metil)-piperézinas, me
filciclohexilamina, bencilamina, etanclamina, digtaﬁulamina,
trietanolamina, tris-(hidroximetil)-aminometano, 2=amino-2-

metil-propanol, 2-amino-2-metil-l,3-propanodiol, glucamina,’



N-metilglucamina, glucosamina, N-metilglucosemina, lisina,
ornitina, arginina y quinoleina.

Una forma de realizacién del invento la constitu-
yen écidos W-aminoalcanoil-W-aminoalcanoicos sustituidos

5 en N de la firmule general *

4 "
RY - N - a* - co - N - B¥ - CooH
E ]
R2 R3
en donde
1* .
R™ significa un radical alcenoilo o radical alquenoilo ron
10 2 a 5 atomos de carbono, un radical furoilo o un radical kten
zoilo
‘ Rs*
- Co
7%
R
*
RB
2* |
R® significa un Atomo de hidrégeno, un grupo alcohilo infe

* *
10 ) (r1t ) o un grupo fenilo -

*
rior sustituido -C(R9 Y(R

15

»
3 . ’ e
R™ significa un atomo de hidrdgeno o un grupe alcohilo infeg
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-7

rior eveﬁtualmente sustituido, en donde Rz* y}Ra* no signi
fican al mismo tiempo un étcmo-de hidrdgeno, y,RZ*.y R3* no
aigﬁifican,al Qismo'tiempo un jrupp g%cohilo inferior de ca
dena recta, | |

a¥ significa un grupa —(CHZ)m*,

B* gignifica u& grupo -(CHz)nw,
m* y n¥ aon iggalas o distintos y significan ﬁn niimexo g&ﬁé
ro positivo de 1l & 5. ' » S ‘{~;
hﬁ*, R7* #

y R son iguales o distintos y significan un &tg
mo de hidrdgeno, un &tomo de haldgeno, un grupo alcohilo con
1l a 4 dtomos de carbnho, un grupo alcoxi con 1 a 4 Atomos -
no, un grupo amino, un grupo nitro o un grupo trifluoroﬁéii_

la,
K

* R? significa un dtomo de hidrgens, un grupo alcohilo con

1 a 4 &tomos de carbono o un grupo etinilo.

* ,
g1l significa un Atomo de hidrdgena, un grupe alcohilo con

1l & 4 dtomos de carbono o un radical fenilo,

*

Rll significa un grupo alcohilo con 1 a 5 Atomos de carbg .

no, un radical fenilo
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7™ ‘
R o un radical bencilo

»
RB

w* oot .
y R™™  significan an comin -un grupo alcohilenc con

4 a 7 &tomos de carbono o

¥ S * .
R? ,-RlD y R con inclusién del Atomo de carbono conti-

guo significan un radical adamantilo-(l), y sus saless con
bases orgénices e inorgénicas.

Representantes praferidos de la forma de realiza-
k3

cién I® son aquellos en los cuales Rl significa un radical

alcanoilo con 2 a 5 &tomos de carbono o un radical benzoilo
' A - A1 -

sustituido con R™ , R° y R° , R® significa un Atomo de hi

* v
- drfgenp, un grupo alcohilo inferior sustituido -C (R9 )

(Rl?“) (R*"), o un radical fenile sustitufdo con RS, AT y
RB*! Rax significa un &tomo de hidrdgeno, un gruposlecohilo

inferior sustituldo -C(Rg*) (RlD”)(Rll*). en donde F{z‘x y R3*
no representan al mismo tiempo un &tomo de hidrdgeno y Rzu y
R * no reprassentan al mismo tiemﬁo un grupo alcohilo inferior

de cadena recta, A significa un grupo -(CHz)mx y : signi=-

fica un grupo -(CHz)nﬁ, m y n® son iguales o distintos y
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significan un ndmero entero positivo de 1 a §, R y,R -

_son iguales o distintos y representan un &tomo de hidrdgeno,

un &tomo de halégeno, un grupo metilo, un grupo metoxi, un
o
grupo amino,un grupo mitro .o un grupo trifluorqmetilo R8 sig
»
nifica un &tdmo de hidrégeno, R® significa un Atomo de hi-
» . .
drégeno o un grupo metilo, Rl0 significa un ftomo de hidrd
» E » ¥
. A 6 7 8 11
geno o un radical fenilo sustituido con R™ , R* y R~ ,-R®7
' S LN o
significa un radical fenilo sustituido con R© , R y R™ o
. I L g
un radical bencilo sustituido con R~ , R* y R™
® -
Rll representan en comin un grupo pantdmetilena 0 un grupo

.....

¥
, o R -y

- heptametileno, y sus. sales con bases orgénicas e inorgénicas.

Representantes especialmente preferidos de la for-
" .

; . 2 ~ 1 T
‘ma de realizacidn I* son aquellos en los cuales R signifi-

ca un radical alcanuilo'con 2 a5 &tomos de carbono o un ra-
: ‘ * * L * '

L RT y RE, R? significa
, : : #
un 4tomo de hidrégenc o un grupe fenilo sustituido con 37 -,
7x Bx »® : '
R" yR” , R™ significa un 4tomo de hidrégeno o un grupo

» # ® ' 5%
. 2

alcohilo sustituido c(r?) (RlU ) (RLL ), en donde R” y -

»

R no representan al mismo tiempo un Stomo de hidrégeno,

dical benzoflo sustituido con R

1

* PP . s e sox
A" gsignifica un grupo trimetileno, B significa un grupo -

-(CHZ)nx. n” significa un ndmero gntero positivo de 3 a 5,
R * significé un &tomo de hidrdgeno, un Atomo de cloro o un
grupo metoxi, R7x significa un Atomo de hidrégeno, un &tomo
de cloro, un grupo métoxi 0 un grupo trifluorometilo, RBx -
gsignifica un &tomo de hidrégeno, Rgx gignifica un &tomo de
hidr6geno, R;Ux significa un grupo fenilo sustitufdo con -
Rﬁx, RYx y RB*, Rll* significa un grupo fenilo suétituido'
65( 7‘)( 89( L ' 6% »
con R, R" y R , o un grupo bencilo sustitufdo con R° ,
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R v RB » ¥ sus ssles con bases orgénicas e inorgéni-

Cas,
Otxa forma de realizacidn del invento la conatity

yen &cidos We-aminpalcancil- \“=aminoalcanoicte sustituldos

en N de la férmula genersl 1"

en donde

Hx : - ‘ ,
rt significs un radical slcanoilo o radical algusnoilo

con 2 a 5 &tomos de carbono, un radical furoileo, o un -radi-

cal benzoilo

L]
g6

- CO o i;é Ty
; .R7
‘ MK

RB

MM t
R2, significe un étomo de hidrdgeno o un grupo fenilo

M
r6

N
R7

L
RB

,N : . ‘
R  significa un &dtomo de hidrdgeno o un grupo fenilo
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‘R™ , R

rll .

HNH 33

en donde R™ y.R . no repregentan al mismo tiempo un.étg

A™  gignifica un grupo = (CH,) e,
H¥ V ’ . 7
significa un grupo ~(CH2)hxx,
HK HX N . . . . s -
m" oy n son iguales o distintos y significan un nimeto -

entero positivo de 1 a 5,
6')(9( 7‘)0( BX‘)( ‘ . ’ . X
y R son iguales o distintos, y significan un

ftomo de hidrdgeno, un Atomo de haldégeno, un grupo élcohilb

con 1 a 4 atomos de carbono, un grupo elcoxi con 1 a 4 &tomos

de carbono, un grupo alcanoiloxi con 2 a 5 dtomas de certo-

na, un grupo amino, un grupo nitro o un grupo trifluorometi

lo, y sus sales con bases inorgdnicas y orgdnicas.

Representantes preferidos de la forma de realiza-
cién 1™ son aquellos en los cuslas Ri significa un radi-

cal alcanoflo con 2 a 5 &tomos de carbono o un radical ben
Pl i g Pt
zoilo sustituido eon R© , R' - y R » R significa -

un &tomo de hidrdgeno o un radical fenilo sustituide eon
P L g g , . .
R , R y R , R significa un atomo de hidrogeno

' A SR g
o un radical fenilo sustituidoc con R© , R y R, -en =~
A g ' '

- donde R2 y R no representan al mismo tiempo un étomq

de hidrdgeno, A* gignifica un grupo -(EHZ)mx* B signifi
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‘ca un grupo ﬁ(CHz)nxx, m™¥ significa un nimeroc entero posi

tivo de 1 a 3, n' % gsignifica un nimeroc entero poeitivo de 3
X - 77 nx

g3, yR significa un &tomo de hidrégena, R y R® son
iguales o distintos y significan un”&tomo. de hidrxdgeno, un
ftomo de haldgena, un grubo metilo, un gxrupo atilo,‘un grupo

metoxi, un grupo amino, un grdpo nitro o un grupo trifluarg

. metilo, y sus sales con bases orgénicas e inorgénices,

Representantes especialmente preferidos de la for
Hx

ma de rsalizacidn 1™ son squellos en los cuales R "_ sig-

nifica un radical alcanoilo con 2 a 5 Atomos de carbono o un
PR g 7kx g oM
radical benzoflo sustituido con R , R 'y R , R -
- P Ll
significa un radical fenileo sustituido con R° , R ACE
L ‘ . _
R, R significa un Atomo de hidrdgeno o un radical .=
AU NN :

_ 2
fenilo sustituido con RS ) R y R AT

significa

un grupo -(CHz)mux, B™ aignifica un grupo trimetileno, m’*®
*¥ -
significa un’nimerc entero positivo ds 1 a 3, R signiti
. HX
ca un dtomo de hidrdgeno, R' - significa un dtomo de hidx§

geno, un atomo ds cloro, un grupo metilo, un grupo metoxi,
X

o un grupo trifluorometilo, RS significa un Atomo de hi-

_drégeno, un Atomo de cloro, un grupo etilo o un grupo metoxi,

y sus sales con bases oxganicas e.inorgénicqé.
Otra forma des realizacidn del invento la constituy

yen écidos “e-aminoalcanoil-U/-aminoalcanoicos sustituidos

en N de la fdrmula general HH

l“** o ; T ‘
R -N- A" 0 -N-B ~ COOH |
MMM MMM (1%
52 | R

YL TN
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en donde
HHH _ : : . _
R™ significa un radical slcanoilo o alquenoilo con 2 a

5 dtomos de carbono, un radical furoilo o un radical benzoi

‘ lo , :
- 7 T - S
- _ vARG' Coa
- CO ) 25X . ' s el
5 \(/ﬁ_ R7 ) -
. % S
) ' : >.<\ MM - ‘ e
, 8 o :
R
23 . : Caael
R significa.un &tomo de hidrdgeno o un radical fenilo
LY — ' -
R& : :
AU - : '
RT .
M :
RE | - | o
el : ' ,'9xxx
R™ significa un &tomo de hidrdgeno, un grupe -C(R7 )
HUN L) . ; : £ HAK
(RlU y(r* "), o un grupe fenilo sustituido con.R6 ,
- o groae AR 3
10 R y'R » en donde R v R no representan al
mismo tiempo un &tomo de hidrdgeno,
: o ) HHH
A" gignifica un grupo —(CHz)mxxﬁ oiun grupo.-—CH(R4 ),
. . _ "X
B™ gignifica un grupeo -(CHZ)nxxx 0 un grupo -CH(R5 ),

: HHH MM ’ ) .
en’'donde A" y B no representan al mismo tiempo un -

15 grupo alcohileno de cadena recta,

M H AN o e La . s ol ‘e
m yn son jguales o distintos y significan un nime-

ro entero positivo de 1 a_S,
g 23N V -
R y R son iguales o distintos y significan un gry-
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po metilo, un grupo bencilo, un grupo hidroximetilo o un -

grupo 2-metilmercaptoetilo, o

et et 3 ‘

R y R significan en comdin un grupo trimetileno,
IR M

R » R y R son iguales o distintos y significan

un &tomo de hidrégeno, un &tomo de haldgeno, un grupo alco-
hilo con 1 a 4 dtomos de carbono, un~grupo alcoxi con 1- a 4
dtomos de carbona, un grupo alcanoiloxi con 2 a § dtomos dal
carbono, un grupo ‘amino, un grupo nitro o un grupo trifluoig
metilo,

990(9( ’

R significa un &tomo de hidrdgeno, un grupo alcohilo -
can 1 a 3 Atomos de carbono o un grupo etinilo,

lu')(')(*)("

R significa un &tomo de hidrdgeno, un grupo alcchilo

con 1 a 3 dtomos de carbono, un grupo ciclealcchilo con 3 a
%y

B Atomos de carbono o un radicel fenilo sustituido con R ’
PRHN g :

R y R ’
117X : .

R gignifica un grupo alcahilo con 1 a 3 atomos de car~

bono, un grupo cicloalcchilo con 3 a 8 &tomos de carbono,
_ e i gt
un grupo fenilo sustituido con R , R y R y un
N e aalaie gho 1070
grupo bencilo sustituido cen R , R -y R. ,o0R
117 .
y R significan en comin un grupo alcohileno con 4 a 7

' L . .
atomos de carbono, y sus sales con beases organicas e inorga

nicas.

Representantes preferidos de la forma de realiza-
3¢ ,
cidn 1™ gon aquellos en los cualaes B significa un -
radical alcanoilo con 2 a 5 &tomos de carbono o un radical
, O R o
benzoflo sustituido con R , R y R , R sig-

nifica un &tomo de hidrégenc, o un radical fenilo sustitui
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HHH MK g i ' .

do con R » R vy R , R significa un radical
LN 77U ' ghx ' '

fenilo sustituide con R~ . , R y R ,

"

AN . L.
A signifi-

o | . *% o -
ca’un .grupo f(CHz)mxxxig;un{g:upn -CH(R® ), B*¥ signifi

e
ca un grupo -(CHz)nxxx o un grupo-CH (R ) en donde o -

bien A representa un grupo 1(CHz)m*xx o bien B*® .o

MK

presenta un grupo -CCHé)nxxx, m y " on iguales a-{:

distintos y representan un ndmero entero positivo de 2 a 5;}
Pl 2HH . : .
R o R son iguales o distintos y significan un grupo

metilo, un grupo bencilo, un grupo hidroximetilo o un gfu~

el L _
po 2-metilmesrcaptoetilo, o R y R gignifican en cg’
HNK ’ .-
min un grupo trimetileno, RS significa un &tomo de hidad
Tatisa gHHH
gena, R ~y R son iguales o distintos y representan -

un atomo de hidrdgeno, un &tomo de haldgeno, un grupo meti-
lo, un grupo metuxi,'un grupo nitro, un grupo amino o un -
grupo trifluorometilo, y sus sales con bases inorgénicas y-
orgénicas.

Representantes especialmente preferidds'de la for
‘ ' . N
ma de realizacién I'""" son aguellos en los cuales R

significa un radical alcanoilo con 2 a 5 &tomos de carbano
- ' Hxx '7xxx | g
o un radical benzoilo sustituido con R s R y R
HAHN . :
R significan un &tomo de hidrfgeno o un radical fenilo
R e g R0 o ,
sugstituido con R » R y R , R significa un.
M3 ik grost
radical fenilo sustituido con R , R y R , A
4700 HIR: -
), B

HMN

significa un grupo -CH(R significa un grupo =

HAHH . - 4 ' ,

trimetileno, R . significa un grupo metilo, un grupp --
: M

bencilo o un grupo 2emetilmercaptoetilo, R™ significa ~»
333 .

un &tomo de hidrégeno, R gignifica un &tomo de hidrdge
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no, un Atomo de cloro, un grupo metoxi, un grupo metilo o un
grupo trifluorometilo, R o significa un &tomo de hidrégeno
un &tomo de cloro, un grupo metilo o un grupo metoxi, y sus
gales can bases brgénicas e inorganicas.

Los repreéentantes de 1aa,formas de realizaecidn -
A y ™™ gon preferidos con respecto a loe de la forme
de realizacién I,

Como representantes de los compuestos segin sl in~
vento se mencionarén: |
Acido N-/N-para-toluoil-4-(msta-trifluorometilanilino)-buti
ril/-4-(2,6-dimetilaniling)=butirico;
Acido N1Zﬁ—para-toluoil-3-(mata-trifluaromatilanilino)~prnpﬁg
nii?—d-(2,deimetilanilinu)-butirico;
Acido N-Lﬁ;a,4—dimetilbanzoil—2-(meta-trifluorometilanilino)
-propionil/=3-(2,6-dimetilanilino)-propidnico; |
Acido N-Lﬁ-para-toluoil—4~(orto-aﬂisidino)-butiril7f4—(para
-anisidino)-butirico;
Acido N—[ﬁ;B,4-dimetilbenzoil—3-(para-anisidino)~prupinnil7
~4—(para—fanetidino)-butiricoé‘
Acido N=/N-3,4-dimetoxibenzoil-4-(2,6-dimetilanilina)=buti
rii7-4~(2,E-dimefilanilino)-butirico;

Acido N-Zﬁ-(2-metoxi-5-cloro-benzoil)-4-(para-aniaidino)but;

" ril/-4-{para-snisidino)-butirico;

Acido N1Zﬁ-(2-metoxi-5-cloro~benzoil)-3-(para-anisidino)-p:g
pionéi?—B-(Z,6-dimetilanilino)-propiéﬁico;
Acido N1ZE-(ortu-clnrobenzoil)-d-(para-fanatidinc)-butirii?

~4=(2,6-dimetilanilino)~butirico;



10

15

20

25

17

Acido Nﬁ[ﬁu(drio-clo:nbenzoil)-S;(2,6-dimeti1anilind’wpro-
prionii744 (para=fenetidino)=butirico;

Acido Nle—(orto—clarobenzoll) 3-(paraqfenet1d1nu) prupionil/
-2-(para-faﬁé£;;:no) -propidnico; A

Acido N-[N—(para-flurobenzo:l) 2-&2 6~ dzmetllanillno)-ace.
tll/-d-(para—an;s;d;no)-butzrlco,'

Acido N-[N-(orto-fluorobenznil)-S-(2-pluru-4-matilanilina?;}
propionil7-4-(2—cloro-4-metilanilinb)-but{?ico; 7

Acidoe NﬁzﬁQ(3}S—diclorobenzoil)-S-(3,d-dietpxianiiiﬁu)-prn-s

prionil?—?-(asd—dietuxianilino)Qpropiénicn;

. Acido N1ZN-(paraqacetamido-benzoil)-4-(para-clornabilino)ﬁ.u

but1r11/~4 (2,4~ d1metux1an111no) butlrlco,

Acido NﬁlNad o d—trlfluaro—meta~tolu01l)-gl;c;l/—A-(2 6—d1v}

_ metilanilino)-butirico;

Acido Ne/N-(2,4-diclorobenzoil)-¢-slanil/~4~(para-anisidina}

. ~=butirico;

8cido N—Lﬁ-ﬁﬁra-nitrobenzoil)-2-(orto-toluidino)-ﬁ;épionii?
~4-(orto-toluidino)=butirico; .
N-/N-(orto-nitrebenzoil)=-3-(para=toluidino)-propionil/-gli

cina;

Acido N-Zﬁ-para-cldrubenzoil-4~(4-metil-3-nitro=anilino)-QE

tiril7—4-(3,4—dimetilanilinu)-butirico;
Acido;N-Zﬁ-benzoil—(4~isopropilanilino)-gcetii?QZ-(Q—mEtoxi.,
-Z-metil-anilino)-butiiico; -
Nﬁzﬁ-(orto-acetuxibenzoil)éz-(para-anisidin05-acetii7-L-pqg
linas

N{Zﬁ-benzoil-a-la,A-dimetoxianilino)~prapioni;7;L-prolina;
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N1[ﬁ;(para-anisoil)-Z-(para-anisidino)-acatil-L-prolina;'
Acido N-[N-(para-clorobenzoil)-d-(para-anisidino)-butiri£7

~4-benzhidrilamino~butirico.

‘Acido N-[ﬁ4pera-clorobenzoil-3-(2,6-dimatilanilino)-propioni;7

-3-benzhidrilamino-propidnico;

Acido N-/N-propionil-4-(2,6-dimetilaniline)=butiril/=d-(2,6

-dimetilanilino)-butirico.

Acido N-/N-isobutiril-3-(para-anisidino)-propionil/-4-(paxa

-anisidino)=~butirico; ‘

Acida N-/N-protonoil-4-(2,6-dietilanilino)=~butiril/-4-(2,6-

dietilanilino)~butirico;

Acido N-/N-crotonoil-«-alanil)/-4-(2-cloro-6-metil-snilinn)

-butirico; |

Acido N-[ﬁ-(para—dlorobénzoil)-a-(paia—anisidino)-propionil7
~5-(para-anisidino)-valérico;

Acido N—[ﬁ-(2-metoxi;5—claro-benzoil)-4-(2,6;dimetilani;ino)
-butirii]—S-(2,6-dimetilanilino)-valérico; |

Acido N-[N;acetil-d-(para~aniaidino)-butiri;7%6-benzhidriLg

mino~hexanoico;

‘Acido NﬁZN-(2,4-diclorobenzoil)—6-(para-fenetidino)-hexanoil7

-6~(para-fenstidino-hexanoico;

Acido Ng[ﬁ-(para-clorobenzoil)-d-(hara-anisidino)-butiri;7

l ~6-(2,6=-dimetilamilino)~hexanoico;

y sus sales con bases inorgdnicas y orgénicas,

Como representantes individuales preferidos de los

» . . 2 ) .
. compuestos segun el invento se mencionaran los siguientes -

compuestos y sus sales farmacoldgicamente compatibles con - -
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(R

19
bases inorgdnicas y orgénicass

——

dino)=butiricos

Acido Nﬁ[N-para -clorobenzoil-4-(2,6~ dlmetllanllxnu) buti-

- ril/-4- (para-anlsldlno)~but1rlco-

Acido N-/N-para-clorobenzoil-4-(2,6-dimetilanilinc)-butiril/
-4-aminobutirico; '

Acido N-/N-(3,-445-trimetoxibenzoil)-4-(2;6-dimetilaniline )=
butiril7—4~aminbbutiric0; AAAAA

Acido N1[N~acetxl-3~(2 6-dimetilanilino)- proplonll/-4-(7- N

atll-ﬁ-metll-anzlino)-butlrico,

.Acido N—LN-para-clorobénzoil—metiqnil7—4-(pa:a-anisidino)é:

butirico.

Compuestos de acuerdo.cnn elAinyénto, que.tiehen—
uno o varios &tomos de carbano asiméfricog (centros de qui
ralidad), por ejemple aquellos en los cuales se présentan
un grupo aCH(RA), un'grupo—CH(RS) y/o un grupo -C(RQ)(Rlu)
ll).'En que Rg, Rlp_y Rll son distinéos. resultan en la
preparacién a partir de sustancias de partida racémicés en’

forma de los racematos o mezclas de dlastereolsomerns que,“da,’

. modc concc;du, por ejemplo con ayuda de bases optlcamenta

activas o debido a las diferencias de sus propiedades f;q;
coquimicas, son desdobladas en los enantiémerﬁs. En el caso
dé emplearse compestos Gpticamenfe activos como auéténcias
de partida, se obtienen los productog finales en form; ép
ticemante activa. |

Los compuestos de férmula I que puedén obtenerﬁe

segin el invento tienen valiosas propiedades farmacolégicas,
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quavlos hacen utilizables industrialmente, Estos acrecientan
la secrecidn del péncreas, y ademés de ello deaarrolian un
efecto cqlaréticu. A causa de su ventajosa actividad, los
fcidos W-aminoalcanoil-W-aminoalcanoicos sustituidos en

N son apropiados tanto en la medicina humana coao también

en la medicina veterinaria, en forma de medicamentos pare

el tratamiento y profilaxis de enfermedades, que se deber &

inferioridades o meiopragias del pdncress, del sistema bi=

liar y/o del higado. Por sjemplo, se tratan la operacidn

de Billroth II, insuiciercia del péncreas, esprue o aftas
tropicales, malas digestiones y malas absorciones de difg
rentes origenes, pancreatitis agudas y crdnicas, perturba-
ciones indirectas de la funcidn del péncreas (ayuda de la pig
duccién de secretina y panéreozimina); y sdemés de elln‘in--
flamaciones de la vesicula biliar y de las vias biliérea, -
perturbaciones del flujo biliar, perturbagiones de motilidad
de las vias biliesres, sensacidn de plenitud, flatulencias y
meteorismos, estrefiimientos, trastornos epigéstricas, pertur
baciones de la funcién hepatobiliar.

Formas de realizacifn de los medicamentos son las
que contienen &cidos LJ-aminoalcanoil-UJ-aminoalcanQicns sug

titufdos en N de las férmuas I . gl , p o

0 sus represen
tantes preferidos y/o sus sales farmﬁcnlégicamenta cémpati-
bles con bases inorgénicas y orgénicas.

Los medicamantés son prepa;ados de acuerdo con prg

cedimientos en 8l conocidos. Como medicamentos se emplean los

compuestos preparables segin sl invento como tales o eventua}l
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mente en combinacién con sustancias excipientes férmacéuti-v
cas apropiadas. Si los preparados farmacéuticns, ademés de -
las sustancies actives preparablsshsegﬁqhel ihventp, contie-
nen sustaocias excipientes farmacéuticas, el contenido de -
sustancia activa de estae mezclas es de lbé 95; pfafe;ible-
mehte'lS a 85% en peso de la mezcle total, »'

Los medicamentos son formulados en dosis aprnpiﬁ-

das pof ejemplo para la administra;iﬁn por vis oral, rectai

‘o parenteral (intravenosa, intramuscular, subcutdnea),

Los preparados farmacéuticos consisten en general .
en las sustancias activas de acuerde con el invento y en e#-
cipientes medicamehtososknu tdxicos, farmacéuticamente compa .
tibles, que pueden pasar a utilizarse como aditivoin agente.
diluyente en forma sdlida, semisolida o liquida o como agen

tes de envoltura, por ejemplo an forma de una.cépsula, de op

“revestimiento de tabletas, de uns bolsa o de otro rebeptéCU-

lo, para el componente terapéuticamgnte activo.Una. sustancia
excipiente puede servir, por ejemplo, como inductora de la ab,
sorcidn de medicamento por el cuerpo, como agente auxiliar - :
de formulacidén, como agente edulcorante; como agente correc-
tor del sabor, como colorante o como agente de ;oﬁservacién.
Ademés de los Acidos LkLeminoaicanoil—Ql—aminaalcg
noicos sustituidos en N segin el invento y/o sus sales, los -
preparados farmacéuticos pueden contener unovo variusrofros
componentes farmacolégicamente activos de otros grupos medi-
camentosos, tales como antiécidos, por ejémplo hidrﬁxidﬁ de

aluminio, aluminato de magnsesio; tranquilizantes, tales como
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benzodiazepinas, por ejamplo'Diazapam; agentas aapaamoliticoé,
tales como por ejemplo Bietamiverina, Camylofin; agentes anti
colinérgicos, tales como por ejemplo Oxifenciclimina, Fencarbs
mida; agentés desespumantes, por ejemplo dimetilpolisiloxano;
laxantes, por ejemplo Bisacodil, agentes de hinchamiento; even
tualmente también fermentos, acidos biliares, antibidticom, -
vitaminas, aminoécidos, mezclas de Acidos gresos, etc.

El procedimiento para la preparacidn de los &cidos
W ~aminoalcanoil=W=aminocalcanoicos sustituidos en N de la -
férmula general I y sus sales, ssté caracterizado porque se -

hace reaccionar un AcidoW-aminoalcancico de la férmula genz

ral 1I

N-A- COOH : (11)

2

en donde Rl, R2 y A tienen los significados afr%ba indicados
eventuelmente después de transformacidn en los correspondien-
tes derivados de &cidos, por ejemplo los cloruros, azidess, =
azolidas, anhidridos o ésteres de acidos, con un écido (Meamj

noalcanoico de la formula general III

3

R™ = NH - B - COOH (II1)

en donde R3 y B tienen los significados arriba indicados.

La reaccidn de los dcidos Ulaminoalcanoicos de la
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férmula II con los de la férmula II1I se efectla de acuerdo =
con métodos que son generalmente conocidos para el técnico -
en la materia, por ejemplo a partir de la quimicé de lds pép
tidos. A modo dé ejemplo se mencionarén los siguientes pro=-
cédimientos; el méfcdo de los anhidridos mixtos, el método
de la.carbo&iimida, el método de la aszida, el métédo de lcs
ésteres acfivados. Eventualmente, grUpds amino o carboxilé déb
los compuestos II & III, que no deben llegar a reaccionaf, -
son pfotegidosvmediante grupos protectoies conoeidns de la -
quimica de los péptidos y son separados después de la reac-
cién, Una descripcién general de estos métodos se encuentre
entre ﬁtras citas; en H,.Beyer, Lehrbuch der organischén -
Chemie, editorisl S. Hirzel, Leipzig (1968); Houbén-Weyl,
Methoden der organischen Chemie, 42 ediddn, tnmo_XV/Z, Syntheée '
von Peptiden; Synthese von Peptiden, parte II, editado por ="
E. Winsch, editorial Georg Thieme, Stuttgart (1974); 'Syn%:hetic.
Polypeptides, Preparation, Structure and Properties por C.H.
Bamford y otros; Academic Press Inc., Nueva York (1956); -
Peptide Synthesis, por M.'Bodanszky y M.A, Ondetti, ;nteré-
cience Publishers, Nueva York,rLondres, Sydney (1966)'~ -
Para la prep&racién de los compuestos~de‘;as formas

T HN »

X . % HHH
de realizacidén I” , I a1

se hacen reaccionar entre -

si correspondientes materiales de partida 7™ ’ 1P § e

y I11% , 111 § 111 en donde los sustituyentes tienen --
los significados arriba mencionados.

Los Acidos aminoalcanocicos de pasrtida de las fdrmu-

las Il y fII son conocidos o son preparados de acuerda con pro
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cedimientos conocidos, tales como por ejemplo:

Ester etilico de &cido para-anisiding-acético es disuslto en
un disolvente inerte (benceno) y es mezclado en presencis de
la cantidad equivalente de piridina con la cantidad equivalep
te de clorurc de para-clorobenzoilo. El resultants éster eti-
lico de &cido N-para~clorobenzoil-para-anisidino-acético ss
saponificado con lejis de potasa alcohdlica. Se obtiene &cido
N-para-clorobenzoil-para-anisidino-acético, pinto de fusién -
195-197¢%,

Anélogamente, a partir de éster etilico de dcido
2,6-dima£ilanilino-acético, por reaccién con cloruro de para-
cloro~benzoilo y saponificacidn del producto de resccidn &ci
do N-para-clorobenzoil-2,6-dimetil-enilinog-acético, p.f. 182~
1842,

Andlogamente al procedimienta de preparacién de &cj
do N-benzoil-p-(para-anisidino)-propidnico /R.C. Elderfield y
otros, J. Am, Chem. Soc. 68 (1946) 1262 - 12627 par reaccidn
de las correspondientes compuestos de partida se obtienen:
Acido N~para-clorobenzoil-f-(para-anisidino)-propiénico, p.f.
70-748;

Acido N-acetil-ﬁ—(para—anigidinc)-propiénico, aceite;
Acido N-para-clorobenzoil-@-(2,6~dimetilanilino)~-propidnico,
p.f. 162-1639,

Andlogamente, por acilacidn de éster etilico de dci
do «-(para-anisidino)-propidnico & subsiguiente saponificecidn
del producto de reaccidn, se obtienen:

Acido N~acetil-o!~para-anisidino)-propiénico, p.f. 195-1979;
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. Acido N—para-clorobenzoil—d-(para-anisidinn)-propiénico, p.f.

164-1662;

Acido N~2,4-diclorobenzoil—d-(para-anisidino)-propiﬁnico,pwf.

 143-1452;

Acido N—metaatrifluuromefilbenzoil—d-(paré-anisidino)-prdpiéqi
co, aceite;
Acido N-d—fuioil—d-(para-ahisidino)-prapiéﬁico, p.f. 156-158¢2

- Por acilacidn de éster etilico de acido ?:(Z,G—diﬁé
til—anilino);butirico,con clorure de 3,4,§-trihetoxibanzoilb v
y subsiéuiente saponificaciﬁn,rse obtiene: A :2 |
Acido N-(3,4.5-trimetnxibenzoil)~¢:(2,6-dimetilanilino)-buti
rico; p.f. 134-136°, |

Compuestos de la fdrmula III, especiélﬁen{e Esterss -

alecohilicos inferidras,.sa obtienen fécilmente por rgaﬁciéﬁ>-
de_éstéres de 4cidos W-bromoalcanoicos con aminas priharias.

La acilacidn proporciona ésteres de N-acilaminodcidos, cuya =

. sapanificacién proporciona los &cidos libres de la.fdrmula -

11, Asi, por ejemplo, se preparan los sigﬁieﬁtes nuevos com-
puestos:

Ester et{lico de dcido ¥=(para-anisidino)-butirico, p.f. 39-40%;
Egter etilico de dcido ¥>(2,6-dietilanilino)-butirica, p.e.~
124-126° (0,05 Torr);

Ester etflico de dcido ¥<(2-etil-6-metil-anilino)-butirico,
p.s. 112-120° (0,05 Torr); - |

Acido Nmpara-clorobenzoil-AﬁZTl,1.3;S-tetrametilbutil)-emin§7
~butirico, p.f. 141=-143° (a partir de éstertetilicorde dcido

4-bromobutirice y 1,1,3,3-tetrametilbutilamina, acilaidn del
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gster etilico de &cido /4-(1,1,3,3-tetrametilbutilamino)-bu-~
tirico con cloruro de para-cloro-benzoile para formar éster -
etilico de acido N-para—clorobanzoil—d-[Tl,1,3.3~trime£ilbutil)
-aming7;but£rico, p.f. 79-81% y eaponificécién); ‘

Acido N-pera-fluorobenzoil=4-/(1,1,3,3-tetrametilbutil)-ami
ng/-butirico, p.f. 114-117¢ (a partir de éster etilico de éci
do 4-bromobutirice y 1,1,3,3-tetrametilbutilamina, scilacidn
del éster etilico de &cido 4—[?1,1,3,3-tetramatilbutil)-ami—
ng?-butirico con cloruro de para~fluorobenzoile psra formar
éster etilico de dcido N-paravfluorobenzoil-d-ZTl,l,3,3-tat;§
metilbutil)~amin§7ﬂbutiricu Z;ceita viscoq§7 y saponificacion);
Acido N-paras-clorobenzoil-4-{ter-butilemino)-butirico, p.f.
126-127¢ (a partir de éster etilico de écido 4-bromobutirico

y ter.~butilamina, acilacidn del éster etilico de dcido 4~(ter.=-
butilamino)=butirico y saponificacidn);

Acido N-3,4,5-trimetoxibsnzoil~6-(ter.-butilgmino)-caprpiéo,
p.f. B3-852 (& partir de éster etilico de dcido 6-bromocaproi
co y ter,~-butilamina, acilacifin del éster etilico de &cido 6~
(ter-butilamino)~-caproico con cloruro de 3,4,5-trimetoxibenzoi
lo para formar éster etilico de 8cido N-3,4,5-trimetoxiben
zoil-6-(ter-butilamino)~caprojico [;ceitu viscoso, no destila
ble sin deacomponerq§7 y saponificacidn); |

Acido N-parg-clornbenzoil-41zrl,l-dimetilpropil)-amin§7~butiqi
ca, p.f. T79-812 (a partir de éster etilico de Acido 4-bromg
butf{rico y l,l-dimetilpropilamina, acilacidn dsl éster etilji
co de &cido 4-ZTl,l~dimetilpropil)~amin27;butirico con clory

ro de para-clorobenzoilo para formar éster etflico de &cido
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N~para-clorobenzoil—quTi,l-diﬁetil—propil)-amiqg?-butirico
Lp . 65-672 7 y saponif1CEC1on), -

Acido N-2,4-diclorobenzoil-4 -/(1, l-dn.metllprup:.l)-ammO/-bU-
tirico, p.f. 124=1262 (a partir de gster etilico de’dcido -

5 4-bromobutirico yVl,lfdimetilpropilamina, acilacidn del &s-
ter etilico de Acido 4-/(1, 1-dimetilpmp~11)-amind'/'-butiricn
con cloruro de 2,4-diclorobenzoilo para formar ester etilice -
de &cido N-2 4-d1clnrobenzozl-4ﬁ[(l l-dlmetllpropll)-amlno/ 4
-butfrico /p.f. 75—77;/ y saponificacién); Acido N-n-butlrl;

10 -4-/(1,1-dimetilpropil)-amipa/-butirico, p.f. 70-72% (a par--
tir de éster etilico de &cido 4-bromobutirico y l.l—dimetilpig
pil-amina, acilacién del éster.etilicn de &cide 4-[Tl,l—diqg
filpropil)-amiq§7~but£rico con anhidrido de &cido n-butirico
para formar ést.er‘et:'.lic-o de 4cido N-n-—butiril-tt-[(l,l-dimet;'._.‘_v; '

15 propil)—aming7;butirico [;ceit§7 y saponificacién); écidu.NGrr
para-clorubenzcil-41ZT2~metil—3-butin;2-il)«amin§7~butirico

p.f. 102-1042 (& partir de ééter etilico de éﬁida 4~Eromobu-
tirico y 2-metil-3-butin-2-ilamina, acilacidn del ééter de aci
do 4-[T2-metil-3-butin-24il)—amin§75butirica con clorure de-

20 para-clorobenzoilo para formar éster etilico de &cido anara-
_clqr_obenzo11-4-[('2-metil-a-butin-z-il)-aming7-butiricu /p.f.
68-702/ y saponificacién); Acido N-para-clorobenzoil-4-/(3-
etil-i—pentin~3—il)—ahing?—butirico p.f. 92-942 (a partir des
ésfer etilico de &cido 4-bromobutirico y 3-gtil-l-pentin-3-

25 ilamina; acilacidn del éster de 8cido AﬁzTB-etil-l-pentin-B-
il)-aﬁiné?—butiricu.con qlorgro de para-clorobenzoilo para - -

formar éster etilico de &cido N-para-clorobenzoil—4—[T3-atil
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-l-pentin-3-il)-aming/~butirico Jp.f. 73-75%/ y saponifica-
cifn); écido N—para-clorobenzoil—d-zrl-etinil—ciclohexil-l)
-amin27;buﬁirico, p.f. 120-1222 (a partir de éster etilico de
&cido 4-bromo-butirico y l=etinilkciclohexilamina, acilacién -
del éster etilico de &cido A-AT1~etinil—ciclohuxil-l)—amiq§7
~-butirico con cloruro de para-clorobenzoilo para formar éa-
ter etilico de &cido N~para-cloro-benzoil-4-/{l-etinil-cicly
hexil~l)=aming/~butirico /p.f. 84-B62/ y seponificacién); -
écido N-acetil—df[Tl—etinil-cicluhexil-l)-aminﬁ?—butirica -
p.f. 103-105¢ (a partir de éster etilico de dcido 4-bromobu-
tirico y l-etinil;ciclohexilemiha, acilacidn del éster eﬁili
co de acido 4-[Tl~etinil-ciclohexil-l)-amiq§7—butirico con -
cloruro de acetilo para formar éster'etilico de dcido N-ace-
til-4-/(1-etinil-ciclohexil-1)=aming/~butirico / p.f. 73-
7587 y saponificacidn); &cido N-para-ciorobenzuilsd-LTi-png
pil-ciclohexil=1)~aming/~butirico, p.f. 110-112¢ a partir de
éster et{lico de Acido 4~bromobutirico y l-n-propil-ciclohexi
lamina, acilacidn del éster etflico de &cido 4=/(1=n=propil=
ciclohexil-1)-amino/-butfrice con cloruro de paréfclorobenzoi
lo para formar éster stilico de &cido N-pararclorobenzoil-4-
/(1-n-propil-ciclohexil-1)-sming/-butfrico /aceite viscoso, -
no destilable sin dascomponara§7 y saponificacidn);

Acido N-pararclorobsnzoil-4<ZTl—n-butil-ciclopentil-l)—amin§7
~butirico, p.f. 91-93¢ (& partir de éster stilico de fcido -

4-bromobutirico y l-n-butil-ciclopentilamina, acilacidn del

' éster stflico de Acido 4=/{l-n-butil-ciclopentil-l)-aming/~by

tfrico con cloruro de para-clorobenzéilo para formar éster -
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etilico de &cido N-para—clorobenzoil-dngi-n-butil-ciclopqg
til-1)-aming/-butfrico /p.f. B5-87%/ y saponificaci5n§

Acido N-parafclogobenzcil—A-(l—adamantil)gaminobUtirico, p.f.
164-166° (a partir de ester etilico de &cido A;bromobutirico
y l-aminoédamantann, acilacifn del éster etilico de &cido -
4fZTlfadamantil);amin§7-butirico con cloruro de para=-clorn
benzoflo para formar éster etflico de &cido N-para-clorobﬁgvi
2611-4-[Ti-adamantil)-aminQZ;butiricn AE.f; 103-10527 y»saég-
nificacién); ‘

Acido N-para-clorubenzoi;-d-ciclooctilamino-butirica, p.f.
109-110° (a pertir de éster etilico de éﬁido 4-Erom§butiricor

y ciclooctilamina, acilacidn del éster etilico de &cido 4-ci

- clooctilamino-butirico con cloruro de pera-clorobenzoile pera

formar &ster etilico de écido'praraaclo;obenzoil-4-ciclnoéti-

“lamino-butirico L;ceite, no destilable sin dBSCOmponers§7 Y

séponifiéaciﬁn);

Acido N-para-clorobenzai1-4-5enzhidriiamiﬁo-butipiéd, 0.f.
110-111% (a partir de ésta: etiiico de acide 4-brumobutiricq_
y baﬁzhidrilamina, acilacidn del éster etflico de &cido A-beﬁg
hidrilamino-butirico [E.e. 150-155¢ (D,UZ-Torxi7‘cdn cloruro
de para-clorobenzoilo para formar &ster etflico de &cido N-pa
ra-clorobenzaoil-4-benzhidrilamino-butirico [;.f. 68-6Q§7 y sa
ponificaéién); |

Acido N-acétil-A;benzhidrilamino-butirico; p.f. 173-174% (por
acilacién de éster etflico de Acido 4-benzhidrilamino-butiri
co con cloruro de acetilo para formar éster étilico,dé écido

N-acetil-4-benzhidrilamino-butirico [;Eeite viscoso, no desti
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1abL§7 y saponificacidn);

Acido N-para-clurobenicil—d-(l-feniletil-émino)-butirico, p.f.
110-1122 (a partir de éster etilico ds dcido 4-bromobutirico
y . dl-l-feniletilamina, acilacidn del éster stilico de &cido
4-(1-feniletilamino)-butirico eon cloruro de pars-clorobenzof
lo para formar éster etilico de écido N~pararclorobenzoil-4-
(1-fsniletilamino)=butirico Z;ceite viscoso, no destilable/

y saponificacidn);

Acido N-para-clorobenzoil-f-(l-feniletilamino)=-caproico, p.f.

132~1332 (& partir de éster etilico de dcido 6-bromocaproico
y dl-l-feniletilamina, acilacidn del éster etilico de dcido
6-(l=fenilstilamino)~caproico con cloruro de para-clorobenzoj
lo para formar éster etilico de écido N—para-clurobenzoil—6-
(l-feniletilamino)-caproico Z;ceite viscoso, no destilable/

y sapnnificaciénf;

Acido N-para-clorobenzo%l—A-homoveratrilaminu-butiricn,'p.f.
101~1032 (a partir de éster stilicoe de &cido 4-brbmabutirica
y homoveratrilamina, acilacién del éster etilico de &cido -
4=homoveratrilamino~butirico con cloruro de para-clorobenzoi

lo para formar éster etilico de &cido N~para~clorobenzoil-4-

homoveratrilamino~butirico cheite viscoso, no destilabL§7 y

saponificacidn);

Acido N-para-clorobenzoil-d-/(1,2-difeniletil)-aming/-butiri
co, p.f. 121=1222 (a partir de éster etilico de &eido 4<bromg
butirico y 1,2-difeniletilamina, acilacidn del éster etflico
de Acido 4-[?1,Z-difeniletil)-aminﬁ?—butiricn con eioruro de

para-clorobenzoilo para formar éster etilico de &cido N-para-
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clarqbenzoil-41ZTl,2-difeniletil)-amiq§7—butirico Z;cgita vig
coso, no_destilabl§7 y saponificaéién); |

Acido N—para-clorubenioil-d—aminobutirico, p.f. 107-1082 (por
acilacidn con &cido 4-aminobutirico con cloruro de para-clors
benzdilo en solucidn en hidrdxido de-sodio a pH 7-8);

Acido N-meta-trifluorumetil—benioil-41ZTl.l.3,3-tatramétilhg
til)-amino/-butfrico, p.f. B6-B7¢ (a partir de gster etilicg
de &cido d-brnmubuti;icu y‘l,l,3,3—tatramefilbutilamina; aci-
lacidn del éster etflico de &cido 4-/(1,1,3,3-tetrametilbutil)

aminé?—buti:icc con cloruro de meta-trifluoromstil-benzoilo y

- saponificacién;

15

20

25

ngido N-c:otonoil—dﬁzrl,l,3,3-tetrametilbutil)-amiq§7~butiri—

co, p.f. 92-93% (a partir de éster etilico delgcido 4-b:umé&g
tirico y 1,1,3,3-tetrametilbutilamina, acilacidn del éséer -
et{lico de &cido 4-/(1,1,3,3-tetrametilbutil)-aming/-butirico
coﬁ cinruro de écid; crotdnico para formar éstér etilico de ~
seido Necrotonoil-4-/(1,1,3,3-tetrametilbutil)-aming/~butiri-
co Z;ceite viscosp/ y saponificacién); |

Acido N-prnpionil—4—benzhidril;mino-butiricn, p.f.1151,5-
152,52 (por acilacidn de éster etilico de 5cido A—benzhidriLé
mino-butiﬁico con cloruro de propionilo para formarAésier éti
lica de &cido N-propionil-4-benzhidrilaminosbutirico ZE.f. 83-
852/ y saponificacidn);

Acide N-(S—cloru—Z-metoxi—benzoil)-4—ben;hidrilamino-butirico,_

p.f. 176=1782 (por acilacidn de €ster etilico de &cido 4~benz

‘hidrilamino-butirico con clorurc de dcido §-clorp-2-metoxi-bepn

‘zoico para formar éster etllico de &cido N-(S~cloro=2-metoxi=
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benzoil)=4-benzhidrilamino-butirico Z;ceite viscoso, no -des-
tilabLg7 y saponificacidn);
Acida N-écetii-ﬁ-benzhidrilémino-ceproicn, p.f. 119-120% (&
partir de éster etilico de &cido 6-bromocaproico y benzhidrila
mina, acilacidn del éster etilico de &cido 6-benzhidrilamino-
caproico L;.e. l62-167° (0,02 Torq{7 con cloruro de acstilo -
para formar éster etilico de &cido N-acetil-6-benzhidrilami
no-caproico Z;ceite viscoso, no deatilabl§7 y saponificacidn;
Acido N-isobutiril-6-benzhidrilamino-caproico, p.f., 106-1072
(por acilacién de éster etilico de . &cido 6-benzhiﬁrilamino-
caproico con cloruro de isobutirilo para former-éster etilico
de fcido N—isobutiril*6-benzhidrilamino-caprﬁico Z;ceite visco
sa, no destilable/ y saponificacidn);
Acido N-acetil=-S-benzhidrilamino-valérico, p.f. 135-136% (a
partir de éster etilico de dcido S~bromovalérico y benzhidzi
lamina, acilsacifin del éster etilico‘de écida 5-benzhidrilami
no-valérico [F.a. 158~1632 (0,01 Torrj? con clorurc de aceti
lo para formar éster etilico de &cido N-acetil-5-benzhidrila
mino-valérico [;caita viscosa, no destibbL§7 y saponificacidn);
Acido N-crotonoil-5-benzhidrilamino-valérico, p.f., 88-892 (por
acilacidn de éster etilico de &cido 5—bénzhidrilamiﬁq—valéqi
co con cloruro Ae crotonoilo para formar éster etilico de-&ci
do N-crotonoil-5-benzhidrilamino-valérico [;ceite'viscuso, nu.
destilable/ y saponificacién).

Los productos previos 1l se pueden preparar también
por hidrdlisis (sesponificacidn) de las correspondientes N-R®

-lactamas y subsiguiente acilacién. Como ejemplos de los prg
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sductos de partida‘preparados de acuerdo con esta variante se

pueden mencionar:

Acida N—benzoilfdfn-putilamino-butirico, p.f. 62-64° (por sa

. ponificaciﬁnrda N-butilpirrolidona con hidréxido de sodio y

subsiguiente acilacifin con cloruro de benzoile);
Acido Neparawclorobenzoil=5-(n-butilamino)-valérico, p,.f. 64,5

-65,52 (por saponificacién de l-n—butil-tr—valerolactama con

"hidréxido de sodio y subsiguiente acilacidn con clorurc de -

°para—ciorcbenzoiLo a pH 7 hasta B8; l-anutilfdﬁ-Valeralactgma

[p.e. 1222/13 To:i7 ge obtiene por alcohilacidn de J}valepg
lactama con l-bramoéutano'en dimetilsulféxido anhidro en pre
séncia de hidrégido de botasio); .
Acido N-paramcldrobenzoil-d-behcilamino—butiricb, p.f. 102~ -

1022 (por saponificacidén de N-bencilpirrolidona con hidréxido

‘de sodio y subsiguiente acilacidn con cloruro de para-clorg

benzoilo);
Acido N~para—clorobenzoil-41ZTﬁara-ma£oxibgncil)-amiq§7~buti,.
rica; p.f. 128,5 a 129,52 (por saponificacidn de l-para-meto
xibencilpirrolidona con hi&réxido de éodio y subsiguiente aci
lacidn con cloruro de para-clorobenzoilo);
Acido N-para—clbrobenzoil-S-bencilamino-vaiérico, p.f. 93-94¢
(por saponificacidn de 1-bencil- o/ ~valerolactama con'hidrﬁxi-
do de sodio y subsiguiente acilacién con cloruro de para-clg;
robenzoilo). | |

La transformacidn de los acidos de la férmula genge

' | Hx 2HN

ral I o de las formas de realizacién I , I, I " en sus

sales se puede efectuar por hidrdlisis alcalina directa de =~
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los derivados, por sjemplo de los ésteres, de Acidos de la fdgr

HH I‘X’(‘X)

mula general 1 (& 1™, 1™, « Como participantes alca

linos en la reaccidn se utiliza la base orgfnica o inorgéni-
ca cuya sal es deseada. No obstante, se obtienen las sales -

tambin haciendo reaccionar los &cidos de la formula general

1" X ') con el equivalente estequiométrico de

I (e 1%, , 1

la correspondiente base, por mjemplo hidréxido de sodio o al

coholato de sodia, o transformardo sales fécilmente solubles

 mediante doble reaccién en sales dificilmente solubles, o -

transformando sales cualesquiera en sales farmacoldgicamente
compatibles.

Los siguientes ejemplos explican el invento con g
yor detalls, pero sin limitarlo. Las abreviaturas p.f. o. p.s.
significan respectivamente punto de fusidén o punto de ebulli-

cidn, y los datos de temperatura estén dedos en grados C.

EJEMPLOS

EJEMPLO 1

Acido N1[N-para-clorobenzozl—4-(2 6= dlthlanlllno) butlrll/

—4~$gara-anlgldlno2-but1r1c07

Rl = para-clorobenzoilo, R2 - 2,6-dimetilfenilao, Rs_n para-me

toxi-fenilo, A= B = -CHZ-CHZ-CHZ— .

a) 34,6 g de &cido N-para-clornbenzoii-4~(2,6-dimstiianilino)
-~butirico son disueltos en 100ml de tetrahidfofuranu re-
cientemente destilado y mezclados con 10,1 g dé'tietilami
na, La solucidn es enfriada 8 -152 en un bafo frigorifico

después de affadir gota a gota 5,4 g de éster etilico de ~

&cido cloroférmico se sigue agitando a -15¢ durante 10 mji-
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nutos mds. Seguidamente, a ests temperatura se afade una
solucién de 23,3 g de éster etilico de &cido 4-(para-ani
sidino)—but{ricd.en 60 ml de tétrahidrpfurano. El bafio =
frigorifico es luego retirado, sé sigue agitando durantg -
20 horas ﬁés hasta la terminacién del desprendimiento de
didxido de carbono. El tetrahidrofurano es separado por =
destilacidén en vacio y el residuo es recogido en éster =
etilico de &cido acético. La solucidn en acetato de‘efila
es extraidas por agitacién, en el orden de sucesidn indiqg_v
do, en cada caso trﬁs veces con Acido clorhfdrico 1 n, con
agua, con solucibn al 5% de bicarbonato de pofasio y una
vez con agua, La fase orgdnica es secada sobra sulfato de
magnesio y el disolvente es evaporado. El residuo de coﬁ-
centracién por evaporacidn es rééristalizado en &ster eti
licé de &cido acético y ciclohexano. Se obtienen 44,0 § )
(75% de la teoria) de éster etflico de:écidovN-[N;para-c;g
robenzoil-4-(2,6-dimetilanilino)-butiril/-4~(para-anisidi
no)-butirico (p.f. 99-1012), |
Una solucidn de 33,9 g del éster obtenido segin a) en 200
ml de benceno y una solucidn de 3,9 de hidrdxido de pota-
sio en 40 ml de etanol suﬁ>mezcladas y a ;ontinqacién aQi
tadas durante 12 horas a’.la tempefatura ambiénte. La soly
cifn es extraida por agitacidén dos veces cada vez con -
150 ml de aqua; la fase acuosa es lavada con dietiléter .-
y luego es.acidificada con &cido clorhidrico ailuid01 El
precipitado resultante es extraido con cloroformﬁ. El resi

duo que queda tras separar por destilacidn el cloroformo
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@s recristalizado en éster etilico de &cido acético. Se =
obtienen 28,7 g (B9%) de la teoria) de &cido N—[ﬂ-para~clg
robenzoil—d—(2,6-dimetilanilino)-butiril7~4-(para-anisidi

no)=butirico (p.f. 119-1212),

EJEMPLO 2

Acido N-/N-(para-clorobenzoill-4-(2,6-dimetilanilino)-butiril/
=4-(2,6-dimetilanilino)~butirico

Hl = para-clorobenzoilo, R2, R3 = 2,6-dimetilfenilﬁ, A=bh =

-CHZ-CHZ-CHZ-.

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplearse
cantidades equivaléntes. por reaccidn de &cido N-(para-cloxg
benzoil)-4-(2,6-dimetilanilino)-butirico y éster etilico de
dcido 4-(2,6-dimetilanilino)-butirico y correspondiente tra
tamiento se obtiene éster etilico de &cido N-Lﬁ;(para—clorg
benzail)-4-(2,6-dimetilanilino)-butiril/-4-(2,6-dimetilanili
no)-butirico (p.f. 95-972), cuya saponificacidén y sl trata-=
miento del producto de reaccidn proporcionan écido N—[N~(para-

clorobanzoil)-d-(?,ﬁ«dimetilanilino)-butiri;7-4-(2,6-dimeti

lanilino)=butirico {p.f. 129-131%).

EJEMPLO 3

Acida N—[N-(para-clorobenzoll)-d-(para—anlsldlno) butlrll/-d
-{2,6-dimetilapilino)=butirico

R - parawclurobenzoilo, R2 = para-metoxifenile, Ra = 2,6-di
metilfenilo, A = B =-£H2-CH2-CH2-

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplearse
cantidades equivalentes, por reaccidén de dcido N-(para-clorg

benzoil)-4~(para~anisidino)=butirico y éster etilico de &ci-
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do 4-(2,6-dimetilanilino)-butirico y correspondients trata--
miento se obtiene éster etilico de Acido N-[ﬁ&(para-clotabqg
zoil)-4~(para-aniaidino)~butiri¥7—4-(2,6-dimetilanilinu)—bu-

tirice (aceite), cuya sponificacidn y el tratamiento delVﬁqg

“ducto de reaccidn proporcienan &cido N1ZN~(para—clorobanzoil)

-4-(para-anisidina)-butiril/-4-(2,6-dimetilaniling)~butirico

(p.f. 131-1332),

EJEMPLD 4

Acido N—[N-’para-clorobenzoii-d-(para-anisidino)-butiril7—d
~{para-anigidino)=-butiricox

e T T .

Rl = para-clopobenzﬁiln, R2‘= R3 = para-metoxifaﬁilo, A= B-:‘

-CHZ-CHZ-CHz-.

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplearse
cantidades equivalentes, por reaccidn de Acido Nkpara-clnng
benzoil-4¥(para-anisidino)-butirico y éster metilico de &ci-
do N-para-clorobenzoil-d-(para-anisidino)-butiricd y corres-
pondiente tratamiento se obtiene éster metilico de -dcido N-
[ﬁ-paraéclorpbenzoil-d-(para—anisidino)-butiril7—4-(pafa-ani
sidino)-butirico (aceite), cuya saponificacién y el tratémiqg
to del producto.de reaccidn proporcionan &ido N1[ﬁ-para-clu;g
benzoil-4-(para-anisidino)-butiril/-4-(para-anisidino)-butf

rico (p.f. 62-642)..

EJEMPLD 5

Acido N-[ﬁ;Para-cldrobenzoil-d-(2.G"dimetila“ilino)'bUtifii7
~4-aminobutirieco

rY = para-clorobenzoilo, R2 = 2,6-dimetilfenilo, R3 = H, A=

2
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Anélogamente al Ejemplo 1, sn el caso de amﬁlearse
canéidadea equivalentes, por reaccidn de &cido N-psra-cloro-
benzoil=4=(2,6-dimetilanilino)-butirice y éster metilico de
fcido 4-amingbutirico y correspondente tratamiento se obt;a-
ne éster metilico de Acido N-/N-para-clorobenzoil-d-(2,6-dime
tilanilino)-butiril/-aminobut{rico (aceife), cuya saponifica
cidn y el tratamiento del producto de reaccidn praoporcionan
dcida N-Lﬁ;para—clorobenzoil-4-(2,6-dimetilanilinn)—butiril7

-4-aminobutirico (p.f. 141-1422),

EJEMPLO 6
Acido N- N—(3 4,5~-trimetoxibenzoil)~-4-(2, G-dlmetllanillno)-
butiril A-amlnnbutlrlcu

Rl = 3,4.5-trimetoxibsn201lo, R2 = 2,6-dimetilfenilo, Ra =

“Hy, A = B = ~CHy-CH,~CH-.
Anfdlogamente al Ejemplo 1, en el caso de Qmﬁlearée
cantidades equivalentes, por reaccién de &cido N-3,4,5-trimg
toxibenzoil-4-(2,6-dimetilaniling)-butirico y éster metilico
de fcido 4=aminobutirico y correspondiente tratamiento sd ob
tiene éster metilico de &cido N-Zﬁ-(3,4,5-trimetoxibanznil)—
4~(2.6—dimetilanilino)-butiril7—aminﬁbutirico (p.f. 97-992),
cuya saponificacién y el tratamiento del producto de reac-
cidn proporcionan 8cido NﬁZﬁ-(3.4,S-trimetuxibenzoil)-A-(2,6

~dimetilanilino)-butiril/-4-aminobutirico (p.f. 100-1012).

EJEMPLO 7

Acido N-LN- para-clorobenzo;l)«S-(para-an;sidino) proplonll/
ad=-(psarazanisiding)}-butirico

Rl = para-clorobenzoilo, R2 = R3 = para-metoxifenilo, A =
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~CH CHZ-; B = ~CH,-CH~CH,-.

Anélbgamente al Ejemplo l,ven el caso de emplearse
cantidades equivalentes, por reaccidn de &cido N-(para-cloro
benzoil)-3-(para-enisidino)-propidnico y éster metilico de -
4dcido 4-{para-anisidino)-butirico y correspondlante tratamlen
to se obtiene éster metflico de écido N-AN-(para-clorobénzoxl)
-3-(para-anisidino)=propionil/~4-(para-anisidino}-butirico
(aceite), cuya sapcni?icacién y el tratamiento del prpductd
de reaccién proporcionan &cido N-ZN—(para-clorobenzoii)~34
(para-anisidino)-propiéni£7~4-(para-ahisidinn)-butiricn (n;f.

v

91-932),

EJEMPLD B

Acido N-LN-(para~clornbenznxl) 3-(2,6- dlmetllanlllnn) -propip,
n11/~4 (para-anisidino)-butirico

'Rl = para-clofobenzoilo, R® = 2,6~dimetilfenilo, R3 = para-me

tnxifan;lo, A= -CH CH -, B = =CH -CH‘-CH

Analugamente al Ejemplo 1, en el caso de- empleafse
cantidades equivalentes, por reaccidn de Acido N-(para~cldrg
benzoil)-3-(2,6~dimetilanilino)-propidnico y éster metilico
de &cido 4-(para-anisidino)-butirico y correspondiente trata

miento se ohtiene éster metilico de Acido N-/N-(para-cloroben

'zoil)—3*(2,6—dimetilanilino)-propionil-d—(para—aniaidino)-hg

‘tirico (aceite), cuya saponificacién y el tratamiento del prg

ducto de reaccidn Acido N-ZN;(para—clordbenzoil)-3f(2;ﬁédimg
tilanilino)-propioni;7;4—(para—anisidino)-butirico (p.f. 138-

140¢),
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EJEMPLO 9

Acido N-[ﬂ;acetil-B-(2,6-dimetilanilino)—propidni;7-4-(para?
anisidino)~butirico -

Rl = -CHa-ED-, R2 = 2,6-dimetilfaﬁilo, R3 = para—metoxiéanilo,

A = -CH,-CH,-, B = -CHZ—CH ~CH =

2 "2
Anédlogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplearse

2

cantidades equivalentas, por reaccidn de &cido N-~ecetil-3-(2,6

-dimetilanilino)-propifnico y éstexr metilico de Acido 4-(pava

- =@nisidino)-Butirico y correspondiente tratamiento se obtie-

ne éster metflico de &cido N-/N-acetil-3-{2,6-dimetilenilino}
-propioni;7—4~[?para-aniaiﬂno)-butirico (aceite), cuya saponi
ficacidn y el tratamiento del producto de reaccidn proporciu-
nan Acido N-/N-scetil-3-(2,6-dimetilanilino)-propionil/-4--

(para-anisidino)=-butirico (p.f. 90-922),

EJEMPLO 10

~Acido N{Zﬁ#acatil—S-(Z,6—dimetilanilino)-propian&l7—4-(2,6-7

distilanilino)=-butirico

Rl = «[LH, ~C0=-, RZ = Z,S—dimetilfanilo,R3 = 2,6-distilfenilo

3

A= -CHZ-CHZ-, B = —EH2~CH2-CH2-

Anélogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplearss

cantidades equivalentes, por reaccidn de écido N-ecqtileB;

" (2,6-dimetilanilino)=-propidnico y éster etilico de Acido 4-

(2,6-dietilanilino)-butirico y correspondiente tratamiento se
ocbtiene éste£ etilico de &cido Nfzﬁ-acetil-3-(2,B-dimetilani
linu)-propiOni;7-4-(2,6-dietilanilino)-butirico (aceite), cuy
ya saponificacidn y el tratamiento del producto de reaccidn

proporcionan acido N~Zﬁ-acetil—3-(2,6—dimetilanilino)-propig
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nil/-4-(2,6-dietilanilino)=-butirico (p.f. 110-1112).

EJEMPLO 11

Acido N4[ﬁ;3c8t11-3-(2,6-dime£ilanilino)-prqpionii?—A-(2-etil
-6-metilanilino)-butirico

Rl 2

= CH,~L0-, R® = 2,6-dimetilfenilo, RS = 2-etil-6-metilfenilo

A = ~CH EHZ-’ B = -CHZ-CH ~-CH

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplearse
éantldades equlvalentes, por reaccifn de &cido Nwacet11-3—(2 6
—dlmetllanlllno)-proplonlco y Bster etilico de écido 4-(2-et;1
-6-metilanilino)=-butirico y correspondiente tfatamiento s;;;i_
obtiene &ster etflico ds &cido N<Zﬁ-acetil-a-(2,6-dimetilapi‘
lino)=-propionil/-4-(2-etil-6-metilanilino)=butirico (aceite),. -
Euya saponificacibén y el tratamiento del producto de reacci6n7 
proporcionan &cido Nﬁzﬁ;acetil-3—(2,6-dimetilanilinu)fprupig

nil7—4-(2y9%il—6—m5£il~anilinn)-but{rico (p.f. 139-1412),

EJEMPLD’iZ

Acido NﬁlN-(para~clorobenzoll) 2=-(2, 6-d1metllan111no)—acstll/
-4~(2,6-dimetilanilino)-butirico

Rl = para~clorobenzoilo, R2 = R3 = 2,6-dimetilfenilo; A= -EHZ-,

B =Y-CH2-CH2-EH2-

Andlogamente al Ejemp16 1, en el caso de emplearse

cantidades equivalentes, por reaccién de fcido N-(para-clorg

 benzoil)-2-(2,6-dimetilanilino)~acético y éster etilico de -

dcido 4-(2,6-dimetilanilino)-butfrico y corresppndienté tra-
tamiento se abtiene 8ster etflico de &cido N-[Nl(pa:a-clord-
benzoil)~2-(2,6~dimetilanilino)-acetil/-4-(2, 6-dimetilanili

na)-butirico (p.f., 150-1512), cuya seponificacidn y el tra=-
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tamiento del producto de reaccidn proporcionan &cido Nﬁzﬁ*(ng
ra-clorobenzoil)-2-(2,6-dimetilanilino)Facetii7;d~(2,6-dime-.

tilanilina)=butirice (p.f. 214-2162),

EJEMPLO 13

Acido Nv[ﬁ-(para—clorobenzoil)-z-(para-anisidino)-aceti;7—4—
(Qara-anisidino)-bgtirico

Rl = para-clorobenzoilo, R2 = R3 = paraémetoxifénilo A= CHZ—,
B = —CHZ-CH2~CH2-
Andlogemente al Ejemplo 1, en el caso de emplearse
cantidades equivalentes, por resccidn de acido N-(para-clogg
banzoil)-z-(para-aﬁisidino)-acética y ester metilico de &cido
45(pa:a-anisidinn)—butirico y correspondiente tratamiento se
obtiene éster metilico de &cido N1ZN;(pgra-clorobenzoil)-z-
(para-anisidino)—acetil7—d—(para-anisidinn)-butirico (aceite)
cuya saponificacidn y el tratamiento del producto de reaccién
proporcionan Acido N-[ﬁ;(para-clorobenzoil)-z-(para-anisiéi

no)-acetil/-4-(para-anisidino)=butirico (p.f. 105-1082),

EJEMPLO 14

Acido N-Lﬁ—acetil-Z—(para-anisidino)uacati;7-4-(ﬁara-aniaidg
no)-butirico

1 2

R™ = -CHS—CD-, R™ = R3 = para-metoxifenilo, A = -CHZ-,

B = -CHZ-CHZ-CHZ-
Anélogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplearse

cantidades equivalentes, por reaccidn de dcido N-acetil-2-(pa

ra~anisidino)-acético y éster metilico de &cido 4-{para-anisi

dino)-butirico y correspondiente tratamiento se'obtiahe éster

métilicq de acido N1[ﬁ-acetil-2-(para-anisidino)-aceti;744, ,

et o i et
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(para-anisidino)-butirico (sceite) cuya saponificecifn y
el tratamiento del producto de reaccidn proparcionan dei

do N-[ﬁ-acetil-z-(para-anisidinn)-écetiliz-d—(para—anisi

dino)-butiries (p. f. 97-1002).

EJEMPLO 15

Acido N=/N-(para-clorobenzeoil)=-2-(para=-snisidino)-propio-
nil /~4=-(para~-anisidino)-butirico. -

2

Rl = pare~clorobenzoils, R® = R3 = para-metoxifenila,

A = =CH(RY), R% = ~CH,y, B = ~CH,~CH

2 72
Anélngamgnte al Ejemplo 1, en el caso de amplsag‘

-CHZ- '

éa-cantidédaa equivalentes, por reaccidn de dcido N-(para-
clorobenznil)~2-(para—ahisidino)-propiénico y éata% mati-
lico de 8cido 4—(para-anisidino)~butirico y correspondief;
te tratamiento se obtiene éster metilico de &cido N-/N-
(para-clorobanzoil)-é-(parafanisidiho)-propionil;Z-A-Cpa-;
ra-anisidino)-butirice (aceite), cuya aaponificacién y el
tratamiento del producto de reaccidn proporcionan écido
N*(ﬁ-(para-clorobenzoil)-Z-(para—anisidino)éprnpionil_7-

4~(para=anisidino)~butirico (p. f. 135-1372).

EJEMPLO 16

S ——————————

Acido N-(ﬁ~(Z;A-diclurubenznil)-z-(pa:a-anisidinu)—prn-
pionil /=4~(pera-anisidino)-butitico.

Rl = 2,4A-diclorobenzoilo, R2 = R3 = para-metoxifenilo,

4

- - 4y - o ol oFH —FH = -
A = «CH(R")~, R = CHy, B = ~CH, CH2 CH,
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Andlogamente 2l Ejemplo 1, en el caso de emplear-
se cantidades equivalentes, por reeccién de acido N-(2,4-
diclorobenzoil)-2-(para~anisidino)=propiénico y éster me-
tilico de Acide 4-(para-anisidino)-butirico y correspon-
diente tratamiento se obtiene éster metilico de &cido N-/N-
(2,4-diclorobenzoil)~2-(pare-anisidine)=propionil /-4~(pa
ra-anisidino)~butirico (aceite), cuya saponificacién y el
tratamiento del producto de reaccidn proporcionen Acido
Ne/N=(2,4~diclorobenzoil)=2=(para-anisidino)=propionil /=

A~(pare~anisidino)=~butirico (p. f. 159-1602),

EJEMPLO 17

Acido N-/N-acetil-2-~ (para-anlaldlno)-proplonll;7-4 ~(para=
anisidino)~butirico.

RY = CH,-C0-, R® = 8% = para-metoxifenilo, Af-CH(Rd)-,

4

R = EH3, B = =~CH,~CH -CH2~

2 "2
Analogemente sl Ejemplo 1, en el caso de emplesrse
cantidades equivalesntes, por reasccifn de &cido N-acetil- |
2=(para~anisidino)-propidnico y éster metiliceo de &cido
4-(para-anisidinu)~butiric6 y correspondiente tratamisnto
se obtiene éater metilico de dcido N-[N-acetil-Z—(para-an;
aidino)-propionil;7-4~(para—anisidino)—bufirico (p.f. 111~
1138), cuya aaponmf;caclon y 8l tratamiento del producto
de reaccidn proporcionan dcido N-/N-scetil=2-(para-anisi~
dino)-prupionil_7-4-(para-anisidino)-butiricd (pof, 155~
157¢2).
EJEMPLO 18

Acido N-LN-(meta-trlflurometllbanzo;l) 2-(para-anis;d1no) pro
pignil7/-4-(p pare-anisidino}-butirico
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Rl= meta-trifluorometilbenzeilo, R2 = R3= pare-mqtoxifsnilo,
4 4 . ,
=y R'= —CHB, B = —EHZ—CH2 CH2

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de empleapr

A = =CH(R

" ase cantidades equivéléntas, por reaccidn de dcido N-(meta~

trifluorometilbenzoil)=2~(para-anisidinc)=propionico y és-

ter metilico de &cido 4-(paxa—anisidino)-butiripo y corres

pondiente tratsmiento ge obtiene éster metilico de deido N~
[ﬁ-(meta-trifluorometilbenzoil)“2-(para~anisidino)—propic-
niLZ-A-(para-anisidino)-butixico (aceite) cuya aapohifice-
cién y 8l tratamiento del produéto de resccidn proporcionan

fcido Ne/N=(meta-trifluorometilbenzoil)=2-(para-anisidinn)=

propionil 7~4-(para-snisidino)-butiricio (p.f.119-121f),
" EJEMPLO 19

Acido N-/N-(2-- furoll)-2-(para-anlsldlno)-proplonlszA-\ps
ra—anlsldlno)-butlrlco.

vl= 2-furoilo, R2= R3= para-metoxifenilo, A = ~CH(RA)~ -
R4= =CHy, B = =CHp=CHy=CHz- ‘

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de empleag -
se cantidades equivalentes, por reaccidn de dcido N=-(2-fu-
roil)=2=(para=anisidino)=propidnico y éster metilico de éc;
do 4-(para-aniaidino)-butirico,y corresponaiéhté tratamibp
to Qe abtiens éstar~matilico'da écido N-[ﬂr(zhfuioil)—z-

(para-anieidino)-propionil_7-4-(para-anisidino)—butirico

- (aceite), cuya saponificacifn y el tratamiento del produg

t0 de reaccidn proporcionan acido N-/N=(2=furoil)=2~{para=

'anisidino)-propidnil_7-4-(para-anisidino)-butirico (p. fo

204-2062),
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EJEMPLO 20

Acido N-[ﬁ-(para-metoxibenzo#l)-L-fanilalanil_7-4-(para-
anisidino)=butirice. '

Rl = paia-métokibenzoilo, R2 = =H, Ra = para-metoxifenilo,

4 4 3 =2 o - - -
A = -CH(R )=, R = bencilo, B CH2 CHZ CH2

Anélogamente sl Ejemplo 1,‘an el caso de empleay
se cantidades equivalentes, por resccién de N-(péra-metox;
benzoil)-L-fenilanina y éster metilico de &cido 4=(para-

anisidino)=butirico y correspondisnte tratamiento se obtig

‘ne ester metilico de &cido N-[:-(para-metoxihenznil)-L-

fenilalanil_7-4-(para-anisidino)-butirico (aceite), cuys
saponificacién y el tratamientoc del producto de resccidn
proporcionan acido N—éﬁ-(para-matoxibenzoil)~L-fanilala-

nil_7-4-(para-anisidino)~butirico (p. f. 143-1452),

EJEMPLO 21
Acido N-[ﬁ-(para-clorobenzail)-fenilalanil_7-4-(para-anisi
dino)-butitico.

Rl = para-clorobenzoilo, R2 = ~H, R3 = para-metoxifenilo
A = -CH(R")-, R" = bencilo, B = =CH,-CH,~CH,-
Anélogsmente al Ejemplo 1, en el caso de emplear
se cantidades squivalentes, por reaccidn de N-(pa?a-cloro-
benzoil)-fenilalanina y éster metilico de acido 4-(para-
snisidino)~butirico y correspondients tratémianto se obtig
ne éster metilico de &cido N-[ﬁ-(para-clorobenzoil)-fanilg

lanil /-4=-(para-anisidinc)=butirico (aceite) cuya saporifi~

cacién y el tratamisnto del producto de reaccién proporcip
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nan &cido N-[ﬂ-@ara-clorobenzoil)ffenilalanil_7-4-(para-

anisidino)-butirico (p. f. 163-1652),

EJEMPLD 22

T S —y

Acido N-/N=-(para=-clorobenzoil)- L-metionil_[-4-(para-an1—

‘sidino)-butirico.

Rl'z para=-clorobenzoilo, R2 = =i, R3 =Eara-metuxifsnilo,:
= ~CH(R*)=, R® = CH =5-CH~CH,=, B = -tHZQCHz-CHQ-
Anélogamente al Ejemplo 1, én el caso debempleag
se cantidades equivalentes, por reaccidn de N—(para;clnrg
benzoil)-L=metionina y &cido 4;(para-anisidino)-butiricn
y correspondients tratasmiento se obtieng éster metilico -
de acido N—[E—(para—clorobenzoil)rL-metionil_7-4-(para;ani
sidino)~butirico (aceitse), cuys saponificacién y ei.tratg
miento del producto dé resccidn proporcionan &cido N-ZN;
(para-clorobenzoil)-L-metionil:7-4-(para-anisidino)-buti?

rico (p. f. 150-152%),

EJEMPLO 23

Acido N=- /N-(para-cloroben201l)—3 -(para-anisidino)=propio-
nil 7-3-amino-propidnico.

Rl = para-clorobenzoilo, R2 = para-metoxifenilo, R3 = H,

A = B,= -EHZ—CH2~

Anédlogamente al Ejemplo 1, en el caso de empleag

se cantidades equivalentes, por reaccidn de dcido N~(pa-

ra-clorbfsnzoil)-S—(para-anisidinb)-propiénico y éster -

etilico de acido 3-aminoﬁropi6nico y correspondiente tra-
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tamiento se obtiens éster etilico de adcido N-/N~-(para-clg
robenzoil)=-3-(para-anisidino)=propionil /=-3-sminopropioni
co (aceite), cuya saponificacidn y el tratamiento del prg

ducto de reaccién proporcionan &cide N-/N-(pare-cloroben-

' zoil)-3-(para-anisidino)-propionil 7/-3-aminopropidnico -

(p. . 171-1722),

EJEMPLO 24

R ————

N=/N-(para=-clorobenzoil)=4=(2,6~dimetilanilino)~butiril /-~
L=alanina, ‘ .

3 .
Rl = para-claorobenzoilo, RZ =« 2,6~dimetilfenilo, R =H,
TP, 5
A = CH,~CH,~CHy=, B = =CH(R )=y R” = CH, |
Anélogamente al Ejemplo 1, en el caso de smpleap
se cantidades equivalentes, por reaccién de écido N-{pazs~
clorobenzoil)=4=(2,6-dimetilanilino)=butirico y éster me-

t{lico de L~alanina y correspondients tratamiento se obiig

~ne éster metilico de dcido N-/N~(para~clorobenzoil)-4-

(2,6-dimetilanilino)-butiril /-L-alanina (p. f. 91-922),
cuya saponificacion y el tratemiento del producto de reag
cién proporcionan N-/N-(para-clorobenzoil)=4=(2,6=dimeti=

lenilino)-butiril 7-L-alanina (p. f. 159-1612),

EJEMPLO 25

S ——————

N~[§-(para-cloroben;oil)-4-(2,6rdimetilanilino)-butiril_7»
glicina, .

Rl = para~clorobenzoil, R2 = 2,6~dimetilfenilo, R3 = H,

‘A v =CH, =CH,=~CH,~, B = -CH2~

2 72 72



10

15

20

25

49

Anélogamente al Ejemplo 1, en sl caso de ampleag
se cantidades equivalentes, por reaccién de acido N-(para-
clorobenzoil)=4=(2,6~dimetilanilino)=butirico y éster eti- »
lico de glicina y corraspondiéﬂte fratamiéntn-se obtiene -
éster etilico de~N-[ﬁ-(para-clnrobenzoil)-4-(2,G-dimefilaqi
lino)-butiril /-glicina (aceite), cuya saﬁonificaci6n y el
tratamiento del producto de reacciénAproporcinﬁan N~/N~-{pa
ra-clorohenzoil)~4=(2,6-dimetilenilino)=butiril /-glicira

(p f. 141-1422),

EJEMPLD 26

N=- /N—(para-clnrobenzoml)—A -(2, E-dmmat;lanmllno)-butlril_J

- sarcosina,

Rl,= para-clorobenzoilo, RZ = 2,6-dimetilfenile, RY = -CHB;

A= -CH —CH CHZ, B = -CHZ-

Anélogamente al Ejemplo 1, en el caso de empleag

se cantidades equivelentes, por reaccién de écido N-(para-

clorobenzoil}~4-(2,6~dimetilanilino)~butirico y gstér'eti-
lico de sarcaosina y correspondiente tratamiento se obtiene
gater etilico de &cido N-[N-(para-clorobenzoil)-4-(2,G-di;
metilanilino)fbuti¥il_7-sarcoéina (aceite), cuya saponifi-
cacidn y el tratamiento del producto de reaccién proporcip
ﬁanVN-[ﬂ-(para-clo:obenzoil)-a-(z.6-dimatilanilinoi;buti-

ril /-sarcosina (p. f. 103-105%),

EJEMPLO 27

T —————

N /N~ (para—clarobanzozl)-a (para-anlsldlno)-butirll_]-glm-
Clnaq
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Rl = para=clorobsenzoilo, Rz = para~matoxifahilo. R3 = =H,

A = -CHZ-CHZ-CH2~,

Andlogaments al Ejemplo 1, en sl caso de empleagr

B = ~CH,=

se cantidades equivalentes, por reaccién de &cido N-(pafa-
clorobenzoil)~4~(para=anigidino)~butirico y éster etilico
de glicina y correspondiente tratamiento se obtiene éster
atilico de N=/N=(para=clorobenzoil)=4-(psra~anisidina)=-hu-
tiril /-glicina (aceite), cuyas saponificecién y el tréta-
misnta del producto de resceidn proparcionan N-/N-(paras-

clorobenzoil)-4-(para-aniaidino)-butiril_Z-glicina (aceite

viscoso),

EJEMPLD 28

——————————————

N-/N-(pare~clorobenzoil )~4=(2,6-dimetilanilino)-butiril /-
L=fenilanina.,

3

= =H,

R = para-clorobenzoila, R® = 2,6-dimetilfenilo, R

,=» B = ~CH(R%)=, R® = bencilo

A = -CHZ—CHZ-CH
Andlogamente al Ejemple 1, en el caso de empleagr

se cantidades equivalentes, por reaccién de &cido N-(para-

.clorobenzoil)=-4-(2,6-dimetilanilino)~butirico y éster eti-

lico de L-fenilalanina y currsspohdiaﬁta tratamiento se op
tiene éster etilico de N-/N-(para~clorobenzoil)=d-(2,6~di-
matilanilino)—butiril;Z—L-fanilalanina (aceite), cuya sapg
nificacidén y el tratamiento del productb de reaccién pro-

porcionan N-(para-clornbanzoil)-A-(Z,G-dimetilanilino);bu-

tiril /-L-fenilelanine (p. f. 153-1552),
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EJEMPLD 29

N~-/f-(para=-clorobenzoil)~4~(2,6-dimetilaniline)=butiril 7=
L-serina. : ' :

RY = para-clorohenzoilo, R® = 2,6-dimetilfenilo, R = =H,

= =CH(R?)=, R° = ~CH.~-
o+ B = =CH(R™)-, R CH,=0H

Andlogamente sl Ejsmplo 1, en el caso de emplear-

A = -CHZ-CHz-CH
se cantidades equivalentes, por reaccidn de dcido N=(para-
clorobenzoil)=4~(2,6-dimetilanilino)-butirico y éster eti-
lico de L-serina y correspondients tratamiento, se ubtiané
éster stilico de N~[ﬁ-(pera-clorobanzoil)-4-(2,6-dimétiié4'

nilino)-butixil:7*L-se;ina (aceite), cuya'sappnificaciﬁh.y:

~ -al tratamiento dei.producto de reaccién proporcionan N-/N-

(para-clorobenzoil)-4-(2,6-dimatilanilino)fbutiril_Z-L-ée;'

rina (p. f. 147=-14B2),

EJEMPLD 30

P ——————

N-[ﬁ-(para-clorobenzcil)-3—(para-aniaidin5).propionilJ?—,
garcaosina, ‘ '

-Rl = para-clorobanzoilo, Rz = para-metoxifenilo, R3= -CHB'

2| B = "CHZ"'

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de emplear

A = -CH2~CH

se cantidades equivalentes, por reaccién de &cido N-(para-
clorobenzoil)~3=-(para~anisidino)=propidnico y éster etili-
to de sarcosina y correspondiente tratamisnto se obtiens -

éater etilico dse N-[ﬁ-(para-clordbenzoii)-3-(para_anisidi-'

. no)—propionil;7Fsar;osina (p. f. 104-~106%), cuga saponifi-

cacidn y el tratamiento del producto de reaccidn proporcig
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nan N-/N-(pars-clorobenzoil)=-3~(para~anisidino)=-propionil /-

sarcosina (p. f. 129-131%),

EJEMPLO 31

N-(ﬁ-(para-clorobenzoil)-3-(para~anisidino)-propionil_7~
glicina,

R1 = para~clorchenzoilo, R2 = parg~=metoxifenilo, R3 = ~H,

A = =CHy=CH,~, B = -CHZ-
Anélogamente al Ejemplo 1, en el caso de empleag
se cantidades equivalentes, por reaccidn de &cido N-(para-
clorobenzoil)=3~(para~anisidino)=propidnico y ésté£ etili~
co de glicina y correspondiente tratamisnto se obtiene éa=
ter etilico de N-/N-(para-clorobanzoil)=3=(para=anisidino)-
propionil 7=glicina (p. f. B87-892), cuya saponificacién -y
el tratamiento del producto de resccidn proporcionan N~{ﬁf

(para-clnrobsnzoil)~3—(para-aniaidinn)-propionil_7-glicina

(pn f. 185"1872)0

EJEMPLO 32

N-/N-(para-clorcbenzoil)=2-(para~anisidino)~acetil /-sarco=~
sina :

R = para-~clorobenzoilo, Re = para~metoxifenilo, 3 - ~CHy,
A =B= -CHZ-

Anélogamente al Ejemplo 1, en el caeso de emplsag
se cantidades aduivalentes, por reaccién de &cido N={para-
clorobenzoil)=2~(para=snisidino)~-scético y éster etilico de

sarcosina y correspondiente tratamiento se obtiene éster -
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etilico deVN—[@-(para-clofobenzoilj-z-(para-anisidino)~acg

til /-sarcosina (aceite), cuya ssponificacién y el trata-
miento del producto de reaccién'pxdporcionan N-[ﬁ-(pareé
clorbbenzuil)-2~(pafa-aﬁisidiho)-acetil}]—aarcusinai(p.f.

146=-1482),

EJEMPLO 33

N-/N-(para=clorobenzeil)=2-(para=anisidino)~acetil /-glicina

Rl = para~-clorcbenzoilo, R? = para-metoxifenilo, R3= -H,

Andlogamente al Ejemplo 1, en el caso de em~
plearse cantidades equivalentes, por reaccidn de écido N-
(para-clorobenzoil)=2=(para-anisidino)-acético y éster ati

lico de glicina y correspondiente tratamiento se obtinna

éster etilico de N=/N-(paras-clorobenzail)-2-(para-anisidj

_ nu)-acetil_]Fglicina (aceite), cuya saponificaciéﬁry el -

tratamiento del producto de reaccién proporcionan N-[ﬁ-
(para-clorobenzoil)-z—(para-anisidinu)ﬁacetil_7—glicina

(p. . 138-1402),

EJEMPLO 34

Acido NqﬂL(para-clorobenzoml)—z-(para~an151dino)-acatiL7-
3-aminopropidnico.

Rl = para-clorobenzoilo, R2 = pars-metoxifenilo, R3 = =H,

A = -CHy=, B = -CH,~CH,=

2

Anélogamente sl Ejemplo 1, en el caso de emplear

ss cantidades equivalentes, por reaccién de &cido N-(para-
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clorobenzoil)=2~(para~anisidino)=-acético y éaterlatilico de
gcido 3-aminopropidnico y correspondiante tratamiento-se -~
obtiene éster etilico de dcido N-/N-(pera=-clorobenzoil)=-2-
(para-aniaidino)-acetil_7-3-aminopropiénico (aceite), cuya
saponificacién y el trstamiento del producto de rsaccién

proporcionan Acido N-[ﬁ-(para-clorobenzoil)-z-(para-anisi-

dino)-acetil /=3-aminopropidnico (p. f. 129-131%),

-EJEMPLO 35

.N-[ﬁ-(para-clorobanzoil)-z-(2,6-dimatilanilinn)-acatil_?-‘

glicina, :

R' = para-clorobenzoilo, R° = 2,6-dimetilfenilo, R°= -H,
A = B = -CHZ-

Andlogamente al Ejemplo l;ven el caso de emplesgr
se cantidedes equivalentes, por reaccidn de acido N-(para-
clorobenzoil )=2~(2,6~dimetilaminilino)~acético y éster sti
lico de glicina y correspondienfe trgtahiento se obtiena -
éater etilico de Nééﬁ-(para-clorobanzoil)—z-fz,6~dimatila~
niline)-scetil 7-glicina (p. f. i27.129!), cuya ssponifica
cidn y gl tretamiento del producto de rseccidn proporcio-
nan N-/N-(para-clorohenzoil)=2=-(2,6-dimetilanilino)=acetil /=

glieina (p. f. 200-201%2),

EJEMPLD 36

——————————

Acido N-[@—(para-clorubenzoil)-2-(2,6-dimatilanilino)~ace~
til;7-3-amino-propiénipo.

Rt = para=clorobenzoilo, R%= 2,6=dimetilfenilo, RS
A = '

_CH “y B = "CHZ"CHZ"

= -H’

2
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Anélogamenta~ai Ejemp}o 1, en el casa de empleay
ge gantidades equivalentes, por @EaCCiéh de écido N~(para=
clurobenzoil)-Z-(?,G-dimetilahilino)-acético y éster stili
co de &cido 3-aminnpropi6nic6 y correspondisnte tratamien-
to se obtiene éster etilico de acido N-[ﬁ-(parafclArubep-
zoil)-Z-(Z,6-dimetilanilino)-acetil;7-3-aminapropiénico
(p..f. 91-922), cuya saponificacién y el tratamiento del -A'
producto de reaccién proporcionan &cide Ne/N-(para-cloro-
bsnzuil)-2~(2,6-dimetilanilinnsfacatil'7-3-aminoprapiéni-
co (p. f. 154=156%), 7

EJEMPLO 37

N-/N~-({para-clorobenzoil)=4-(2,6~dimetilanilino)=butiril /
~L=prolina ’

R1 = para-clorobenzoilo, R2 = 2,6~dimetilfenilo,

A = -CH,=CHy~CH,=, B = ~CH(R")=, R + R = ~CH,~CH,~CH,
Anélogamente al Ejemplo 1, en el caso de emblééﬁ{

se cantidédes equivalentss, por ieaccién de_écidovN-(peraf’

clprobenzoil)-d-(z;6-dimetilanilino)-butirico y éster eti-

lico de L=prolina y'currespondiénte tratamiento se ﬁbtié-

ne éster etilico de N-[ﬁ-(para-clorobenzoil)r4h(2,Eudimat;

‘lanilino)=butiril J-L-prolina (aceite), cuys saponifice=-

cidn y el tratamiento del producto de reaccién proporbip-
nan N=/N~-(pararclorobenzoil)=4=(2,6=dimetilanilino)-buti-

ril /=L~prolina (p. f. 129-1312),
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EJEMPLO 38

N-/N-(para-clorobenzoil)=2-(2,6~dimetilanilino)=scetil 7=
L-prolina,

k' = para-clorobenzoils, R2= 2,6-dimetilfenilo, A ~V-CH2-,
B = ~CH(R")=, R° + B> = =CH,~CH,~CH,=

Anélogamente &l Ejemplo 1, en el caso de empleai
se cantidades equivalentes, poi reaccidn de acido N-(para-
clorobenzoil)=2~(2,6~dimetilanilino)=acético y éster etili
co de L-prolina y corraspundienta'tretamiento ge obtiens
gster etilico de N-[ﬁ-(para—clorobenzoil)~2~(2,6-dimetils-
nilino)-acatil_7—L-prolina {aceite), éuya saponificacidn y
el tratamiento del producto de reaccidén proporcionan N-ZN-
(pana~clornbenzoil)—2-ﬁ2.6-dimetilenilino)-acetil_7-L-pro-

lina (pv fu 199!)0

EJEMPLO 39

S —————————

Acido N—[ﬁ—(para-clurobunzoil)-4—(paraQanisidino)~buti15L?—
6=(benzhidrilamino)~hexanoico.

Rl = para~clorobenzoilo, R2= para-matoxifenilo, R3= benzhi-
drilo

A = ~CH2-CH2~CH2-, B = -CHZ-CHZ-CHZ-CHé-CHZ-

Anédlogemente al Ejemplol en sl caso de emplear-
se cantidades equivalentes, por reaccidn de écida N~(para=-
ciorobanzoil)-4-(para-anieidino)-butirico y éster stilico
de acido 6-(b=nzhidrilam;no)-hexanoico y correspondiente
tratamiento se obtiens éster et{lico de &cido N=/N-(para-

clorobenzoil)~4-(para~anisidine)=butiril /-6~(benzhidrila

minc)~hexanoico (aceite), cuyes saponificacién y el trata-
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misnta del producto de reaccidn prupcrcionanAécido N~ /N~
(para-clordbehzail)-Af(para-anisidino)-butiril_7-6-(benz~

hidrilamino)-hexanoico (aceite).

EJEMPLO 40

B —————

Acido N=/N~(propionil)=~4- (2, 6-d1mat11an111no)-butlrml;7—
A-bencilamino)=~butirico,

R = CHy-CH,-CO, 8% = 2,6-dimetilfenils, .R° = bencila

=B = -CHZ—CH2~CH2- ' | |
Anélogamente al £jemplo 1, un,el.caéo-de empleas
se cantidades equivalentes, pdr'reacqién_dg écidnivaro-
pionil=4=(2,6~dimetilanilino)=butirico & éster etilico de
édcido 4~ (bencilamino)=~butirico y correspoﬁdiante trata-
miento se obtiene éster etilico de &cido N-/N-(propionil)-
4-(2,6~dimetilanilino)=-butiril /-4-(bencilamina) ~butirico
(aceite), cuya saponificacién y‘el tratamiento del prnd;c—
to de reaccién proporcionan &cido N-[ﬁ-(propioﬁil)-4-(?.6;

dimatilanilino)-butiril_7-4-(bencilamino)-butirico (acoi~

ta).

EJEMPLO 41

‘Acido N- /N—para-clorobenzoll-4 (para-anisidinn)-but;rll,/-

4~(para~anisidino)=-butirico.

Rl = para~clorobenzoilo, R2= R3 = para=-metoxifenilo,
A=8B= -CH -CH -CH
Una soluclon de 34,8 g de acido N-para.cloroben-

zull-4~(para-an151d1no)-butlrlco en 100 ml de benceno es
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mezclada con 35,7 g de cloruro de tionilo vy con una gota
de piridina y luego es calentada a reflujo hasts ebulli=-
cién durante 1 hora, El disulventg es separado por desti
lacién en vacio y el residuo (35,9 g ) es disuelto en 60
ml de benceno, Esta solucidén es mezclada con una solucidn
dé 22,5 g de éster metilico de &cido 4=(para~anisidino}-
butirico y 13,5 g de etildiisopropilamine sn 150 ml de =
benceno y es agitada durante 30 minutos a la temperaturs
ambiente, El precipitado separado ss aislado por filtra=
cidn y el filtrado es concentrado por svaporacién, El re-
giduo de ﬁoncantracién por svaporacién (56,0 g) es diauel- 
to en 100 ml de etsnol y tras sfadir unas solucidn de 8.5 g
de hidrdxido de potasio en 100 ml de etanol ss agitado a
temperétura ambiente durante 2 horas, El disolvente es se~
parado por destilacidn en vecio, el raaiduq es diéueltu an‘
agua y la solucidn acuosa es acidificade débilments con -~
acido cinrhidiico diluido, El producto separsdo ss extrai=-
do con dietiléter y el extracto en éter concsntfédo por -

evaporacién es purificado mediante cromatografia sn colum

na (adsorbente: gel de silice, eluyente: cloroformo). A

partir de la‘fraccién principal, por evaporacidn del disﬁi
vente, se obtiensen 25,9 g (48% de ls teoria) de &cido
N-/N-(para-cloxobenzoil)-4-{pera-anisidino)=butiril 7=-4-
(para=anisidinp)-butirico en forma de aceite viscoso. Es=~
te cristaliza después de largo reposo (10 semsnag) en és-
ter etilico de &cido acético y éter de pstrdleo, Los crig -

tales funden s 62-64%2,
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- REIVINDICACIONES ~

1.~ Procedimiento para la preparacién de &cido

w%aminoalcanoilQGLaminoaiCBnoicos sustituidos en N de la

férmula general I

RE =N =-A=C0-N=-58~ COOH (1),

R? R3

on donds R* significa un radical hidrocarbilcarbonile ali
fatico o aliciclico, un'grupo»bsnzoilo evantualmenfé Sug~
tituido, un grupb furoilo, un grupo tenoilo o un grups ni
cotineoilo, R2 significa un étomo de hidrdgseno, un radicel
alecohilo inferior sustituido o un grupo fenilo sventual -
meﬁta sustityidc, R3 significa un dtomo de hidrégeno, ur,
radical alecchilo inferior eventualmanfe-austituidc o un -~
2 3

grupo fenilo eventualmente sustituido, en donde R 'y R” -

‘no significan al mismo tiempo un &tomo de hidrdgeno y Rz'i

y R3 no significan al mismo tiempo un radical alcohilo ip

ferior de cadena rectes; A significa un grupo -(CH2)m 0 un

grupo -CH(R4), B éignifica un grupo -(CHz)n 0 un grupo

-CH(Rs), my n son iguéles o distintos y significan un ng
mero entero positive de 1 a §; r? y'Rs'son iguales o dis-
tintns y significan un grupo metilo,'un grupo bencileo, un
grupo hidroximetilo, un grupo 2~hidroxietilo, un Qiupo-mg
tilmercaptometilo o un grupo 2-metilmercaptoetilo, o R3 y
R significan en comin un grupo trimetileno, y sus sales

con bases orgénicas e inorgénicas, caracterizado porque -
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se hace reaccionar un &cidobtamincalcanoico de la férmula

general II

1
R
TSN - A - COOH (11)

o

en dondae Rl, R2 y A tienen los significados arriﬁa indicg
dos, sventualmante daapuéé de transformacidén en los co -

rrespondientes dérivadoe de écido, por ejemplo los clgru-
ros, azideas, azolidas, anhfidridos o éateres de Acidos,con

un écido w~aminoalcanoico de la férmulé general II1

R} - NH - B - COOH (111),

en donde R3 y B tisnen los significados arribes indicadcs

y eventualmente se transformas en las salee con bases incy

ganicas u orgénicas.

2.~ Procedimiento, segin reivindicacién ante -

rior, caracterizado porque para la prepsracién de acide

Wegminoalcanoil~“*aminoalcanoicos sustituidos en N de le .

formula general ™

1® = » .
R = N~-A"=CO~N=3B" - COOH
e
2" 3" o
' R R
1®
en donde R~ significa un radical slcanoilo o radical al=-
guencilo con 2 a 5 Atomos de carbono, un radicsl furoilo

o un radical benzoilo
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ox
- co R
' %
R7
RE
o . . ,
R significa un &tomo de hidrégeno, un grupo alcohils =

® x x i
inferior sustituide 'E(R9 )(Rln ) (Rll ) o un grupn fenilo

g
%
Y
,RB’e
3" '
R® eignifice un &tomo de hidrdgeno.o un grupo alcohilo in
- ) »” = .
ferior eventualmente sustituido, en donde R y RS no re

%
presentan al mismo tiempo un dtomo de hidrégenoc y R? y -
= : a

R no representan al mismo tiempo un grupo aleohilo infe-

rior de cadena recta, A” significa un grupo -(CHZ)mx, B®

.significa un ggupo -(CHz)nx, m y n” son iguales o distin-

6’(

tos yﬂaignifican un nimero enterc positivo de 1 a §, R

e ”
R’

-y R son iguales o distintos y significan un étdmo‘de ’

hidrégeno, un &tomo de haldgeno, un grupo alcohilo con 1 a

"4 Atomos de carbono, un grupo alcoxi con 1 a 4 Atomos ds =

~ carbono, un grupo alcanoiloxi con 2 a 5 &tomos de carbono,

un grupo amino, un grupo nitro o un grupo trifluorometilop,
»

R significa un &tomo de hidrdgeno, un grUpn‘élcohilo con
. ; . : »
1 a 4 atomos de carbono o un grupo etinilo, RlD_, signifi=-

ca un atomo de hidrégeno, un grupo alcohilo con 1 a 4 Ato~

mos de carhono o un radiecal fenilo
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”
R6
: R7*

®
L

x _
1l .
R significa un grupo alcohilo con 1 a 5 dtomos de car-

bono, un radical fenilo

x ' N ®
R6 RB
. « CH
a 2 ™
R o un radical hancilo ‘ R
= : x
RS L
' 10 u* . . ‘ - :
5 oR y R significan =n comtn un grupo alcohileno con
., ‘ 9® 10" _11* ‘2
4 a 7 atomos de carbono, o R™ , R y R con inclusiédn

del &dtomo de carbono contiguo significan un radical ada-

mantilo=-(l) y sus ssles con bases organicas e inordénica:.

se hace reaccionar un Acido W~aminoalcancico de la formu~
10 la general II”

lx
R.
TN - A® - cooH (11%)

3
R

X ]
en donde Rl ’ R2

y A* tienen los‘eignificﬁdoa arriba in
dicados, eventualmente después de t:anaformacién en los -
correspondientes derivados de écidos, por ejemplo los clg

15  ruros, azidas, azolidas, anhidridos o ésteres de écidos,

con un &cido W-aminoaleanoico de la férmula general III™

) -
R - NH - B* - CoOH (111%),
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w
en donds R3 -y B® tienen los significados arribs indiceados,

y sventualmente se transforma en las sales.

- 3.~ Procedimiento, seglin reivindicaciones ante-
riorés. caracterizado porque se preparan compuestos de la

_ ‘ ”
formula general I*. en los cuales Rl significe un radi-
cal alcanoilo con 2 a 5 4tomos de carbono o un radical bep
. ¢ R R ,

zoilo sustituide eon R™ , R° y R~ , R” significa un &to-

mo de hidrégsno, un grupo alcohile inferior sustituido

" % R
-C(R9 ) (Rln Y, (Rll ) o un radical fenild sustituido coen

g * gt a®
R, R, yR , R significa un dtomo de hidrdgena, un =
| Gy e . UK LR - AN § L
grupe sleohilo inferior sustituide «C(R” ) (R™" ) (R™™ ),
o w

.en donde R© y R no representan el mismo tiempo un &tomo

* ” : :
de hidrdgeno y R® y R° no representan sl mismo tiempu un

grupo alcohilo inferior de cadena recta, A% significe un -

grupo -(CHZ)Ax y B" significa un grupo -(CHz)nx , m y px

son igualeé o distintos y significan un nimero entero posji
L ” - -
tiva de 1 a 5, R6 y'R7 son iguales o distintos.y gignifi

can un &tomo de hidrégeno, un atomo de haldgeno, un grupo

metilo, un grupo metexi, un grupo amino, un grupornitro>a
% . S
un grupo trifluorometila, R8 significa un atomo de hidré-
" ’ g

" geno, R significa un &tomo de hidr6geno o un grupo me%i-

%
lo, g0 significa un &tomo .de hidrdgena o un radical feni
) L g% 1i*
lo sustituido econ R~ , R y R, R signifiga un radi=-
: ’Gx' 75 g% .
cel fenilo sustituide con R , R "y R  , o un radical ben

6-)( R-(N »®

8

T x
cilo sustituido con R™ yR o Rlu 'y pil represeh-

en. comdn un grupo pentametileno o un ‘grupo haptametileho -

o sus sales con bases inorgénicas y orgénicas,
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4.- Praocedimiento, segin reivindicaciones ante-

riores, caracterizado porque se preparan compuestos de la
. x 1”
férwula general I” en los cuales R significa un radical

alcanoilo con 2 a 5 Atomas de carbono o un radicsl benzol

6* 7* »* 3
lo sustitufdo con R© , Ry R~ , R significa un &tomo
»* ®
7

. de hidrdgeno o un grupo fenilo sustituido con R6 , R,y

g »*
R™ , R® sgignifica un ftomo de hidrégeno © un grupo alco-
® ¥ HoC » H
hilo sustitufde -C(R? ) (R*® )(R), en donde R® y &3

no repréaentan al mismo tiempo un &tomo de hidrégena, A®

s g ‘ , , X :

significéa un grupo trimetilo, significa un grupo -CH_}
9 R 2'n"

n" significes un ndmero entero positivo de 3 a 5, R™ gigni~

fica un &tomo de hidrdgenﬁ, un Btomo de cloro o un grupc -
metoxi, R7“ 3ignifiéa un &tomo de hidrogeno, un &tomc de
cloro, un gruﬁo metoxi o un grupo trifluornmetilo,.RE* sig
nifica un Atomo de hidrdgeno, R g significa un dtomo de -
hidrégeno, RlO* significa un grupo fenilo sustituide con
R, aT", At 11"

R gignifica un grupo fsnile ‘sustituido
»* %

y RS , 0 un grupo bencilo sustitufdo con R~ ,

’
L 3
con R R7

X X
R7 RB 2_ o > A
y » O sus sales con bases orgdnicas o inorgdni~

5.- Procedimiento, segiin reivindicaciones ante-

riores, caracterizado porque para la preparacién- de &cidos

W-aminoalcanoil-Weaninoalcanoicos sustitufdos en N de la

férmula I**

el M ¥
R -N-A ~-C0O~-N~-B -~ COOH

Fada] 3.

RZ R3 (I**)
T .

en donde R significa un radical alcanoflo o radicak al-
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quenoilo con 2 a § &tomos de carbono, un radicel furoilo o

un radical benzoilo

GRR
- C0 R

R
R7

"
RB

nx : o
R significa un étomo de hidrdgenc o un grupo fenilo

Rsxx

'{XX

pB**

')

" R” ' significa un Atomo de hidrdgeno o un grupo fenile’

N

=
RG

=%
Al

L3 : L
RE _ ,

4 e st ; B ..
en donde R y R no representan al mismo tismpo un Ato-

nx -,

mo de hidrégeno, A™* significa un grupo f(CHz)mxx, B™" sig-

nifica un grupo -(CHZ)nxx,'mxx y n™® son iguales o distin-
as . . 6"

tos y significan un nimero entero positivo de" 1 a §, R ’

aid grn . ‘

R™ yR son igueles o distintos y significan un -atomo

de hidrégeno, un &tomo de haldgeno, un grupo alcohilo con

1 a 4 Atomos de carbono, un grupo alcoxi con 1 a 4 &tomos -

de carbono, un grupo alcenciloxi con 2 a § &tomos de carbg

no, un grupo amino, un grupo nitro o un grupo triflucrome=

- tilo, y sus sales con bases orgénicas e inorganicas, se hg
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ce reaccionar un dcido W-aminpalcanoico de la formula ge-
neral I1°%

lKR

R
\N - A™ - cOoH (11°%)
Rz’/

’x ®x
2 L]

en donde Rl s R y A tienen los significed.es arriba
indicados, sventualmente después de transformacidn en los
correspondientes derivedos de Acidos, por ejemplo los clp

ruros, azidss, azolidas, anhidridos o ésteres de acides,

con un dcido wwaminoalcanoico de la férmula general 1
<Ml ¢ L T
R - NH - B™ - COOH (11177},
»nx -
en donde R y B tienen los significados arriba indji

cados, y eventualmente se transforman en las sales con bg
ses orgénicas o inorgdnicas.
6.~ Procedimiento, segln reivindicaciones ants-

riores, caracterizsedo porfque se preparan cpmpuestns de la
=% X
férmula general I“”. en los cuales R significa un rad;"

cal alecanoilo con 2 a 5 &tomos de carbono o un radical =~
R gwm o g ®o
benzoilo sustituido con R~ ; R y R » R represep

ta un dtomo de hidrdgeno o un radical fenilo sustituidg -
Pald 7xx gx® 3xx ’

con R© , R yR ,R significa un Atomo de hidrd-

, XX X e

geno o un radical fenilo sustituido con R° , R° y R ,

%% A% .

en donde R y R na representan al mismo tiempo un =

édtomo de hidrdgeno, AT significa un grupo *(CHz)mxx, B
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significa un grupo -(CHz)nxx . nr gignifica un nimero en-

tero positivo de 1 a 3, n*" significa un nimero entero po-
e : S

sitivo de 3 a 5 y r® significa un Atomo de hidrdgeno, -

T %

R vy R son iguales o distintos y representan un atomo

de hidrégeno, un &dtomo de haldgeno, un grupo meiilo} un -
grupo etilo, un grupo metoxi, un grupo amino, un grupo ni-
tro o un grubo trifluorometilo, o sus sales con bases orga

nicas o inorgénicas,
7.~ Procedimiento, seqin reivindicaciones ante-

riores, caracterizade pbique se preparan compuestos de la.
»x L
formula I*”, en que R significa un fediesl slecanoilo -

con 2 a 5 Atomos de carbono o un radical benzoilo sustitui
e 77 : gx= e , -
do con R© , R y R, R significa un radical fenilo
X g gie  gnn ‘
sustituido con R- , R yR ,R significa un atomo
o Comm X
de hidrdgeno o un radical fenilo sustituido con R- , R’
xx . :
y RB , A" significa un grupo -(CHz)mxx. B* significa

un grupe trimetileno, m " significe un nimeroc entero paé;Q
tivo de 1 a 3, R " significa un &tomo de hi&régenu, R ﬂ#
significa un &tomo de hidrégenﬁ, un éﬁomé de cloro, un~;‘
grupo metilo, un grupo metoxi o un grupo trifluorometila,
R = significa un dtomo de hidrdgeno, un étomo de cloro,un
gruﬁo etilo o un grupo metoxi o sus sales con bases o:gé-

nicas o inorgénicas.

8.~ Procedimiento, segin reivindicaciones antg

_ riores, ceracterizado porque para la preparacidn de Aci- '

dos wWeaminoalcanpil=w~aminoalcanoicos sustituidos en N

de la férmula general I %



aala x ” ‘
R~ =N = A" =C0=N=-B"" - COoH
(IXXR)
e "t
R? R?
4 s
en donde R significa un redical elcancilo o alquencf

lo con 2 & 5 atomos de carbono, un radical furoileo o un

radical benzoilo

GXXX
- €0 R
5 R7xxx
RBKN*
xaxse
R significa un &tomo de hidrégeno o un radical fenilo
R6xxx
R7xxx
Raxxx
L R _ : | gRRR
R significe un &tomo de hidrdégeno, un grupo =C(R T
1pRx llkxx ' P
(R ) (R } o un grupo fenilo sustituido con R ,
7RRR e R L1
10 R ¥y R y en donde R y R no representan al
mismo tiampo un &tomo de hidrdgeno, ATRE gignifica un gry
xRR
po (CHz)mxnx o un grupo.-CH(R4 ), B*% significa un gry
. =X N ,
po -(CHz)nxx*, 0 un grupo -EH(R5 ), en donde A®** y ™%
no representan al mismo tiempo un grupo slcohileno de ca-
15 dena recta; m***® y n"** gon iguales o.distintns y signifi

nx ARX
” 5 x

4 y R son

can un nimero enteroc positivo de 1 & 5, R

iguales o distintos y significan un grupo metilo, un gru-
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po bencilo, un grupo hidroximetilo o un grupo 2-metilmer-
' . gRmR LT

capto~etilo, o R vy R significan en comdn un grupo

S i gl -

trimetilena, R » R y R son iguales o distintes

y significan un Atomo de hidrégeno, un étamo de haldgeno,
un grupo alcohilo con 1 a 4 atomos de carboﬁo, un gruﬁo -
alcoxi con 1 a 4 &tomos de carbono, un grupo aicanoiloii
con'z a 5 dtomos de carbono, un grupo amino, un grupo ni-
trﬁ o un grupo trifluorometilo, R = significan un &tomo
de hidrdgeno, un grupﬁ aleohilo con 1 a 3 étoﬁus de carhp

luxxx

no o un grupo etinilo, R signifiea un dtomo de hidrd

‘geno, un grupo alcohilo con 1 a 3 &tomos de carbona, un -

grupo cicloalcohilo con 3 a 8 atomos de carbono o un radi
gRRX gRAR . gmxs o xex '
cal fenilo sustituido eon R , R v.R , R

significa un grupo alcohilo con 1 a 3 atomos ds‘carbono‘ -

un grupo cicloalcohilo con 3 a 8 &tomos de carbono, un gru

: ‘ MR s x5 S '
po fenilo sustituido con R , R y R 'y un grupo =
. L] 7xxx' gRRn 1g%%* .

bencilo sustituido con R s R v R . OR y .
117 ' . ) -
R significan en comin un grupo alcohileno con 4 a 7

ftomos de cerbono y de sus sales con bases orgénicas e inox
génicas, se hace reaccionar un &cido w-aminoalcanoico de

1s férmula general II™"*

el ,
R B
TSN - A o cooH (11
x5 ’
RZ
P e seres
en donde R s R y A tienen los significados arri

ba indicados, eventualmente deépués de transformacién en =

los correspondientes daiivados de &cidos, por ejemplo los
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cloruros, szides, szolidas, anhidridos o ésterss de &ci-

dos, con un Adcido w-aminocalcanoico de la fdrmuls general

IIIN%*

3 L3 L]
R - NH =B - COOH (111 )y
en donde R y B tienen los significados arriba in-

dicados, y sventualmente se transforman sn las sales con
bases orgénices o inorgénicas.
9.- Procedimiento, segin rmsivindicaciocnes antg

riores, caracterizado porque se preparan compuestos de -
xR .
la formuls general 1*** en los cuales R©  significa un

radical alcanoilo con 2 a 5 &tomos de carbono o un radi-
6*** 7*8*- H*KK ZX*”
cal benzoilo sustitufdo con R y R y R » R

significa un &tome de hidrdgemo o un radical fenilo sus~-
grRm grex g EY Y
tituido con R , R y R s+ R pignifica un ra-
gRIe grex R
dicel fenilo sustituido con R s R y R s A

e nha
)' )

RRX

significa un grupo -(CHz)mxxx ‘o un grupo-CH(R4
- R

significa un grupo -(CHz)nxxn o un grupo -EH(R5 ), en -

RUA

b3 ]

donde o bien A representa un grupd -(CHz)ﬁxxx oB

representa un grupo -(CHz)nxxx, mre y n"™*  gon iguales

o distintos y representan un nimero entero positivo de 3

. Pt el _

a 5, R oR son iguales o distintos y significan

un grupo metilo, un grupo bencilo; un grupoc hidroximeti-

Nald xR

lo o un grupo 2-metilmercaptoetilo, o R™ y R sig=-
‘ LI

nifican en comin un grupo trimetilena, R significa -
- el gt

un &tomo de hidrfgeno, R y R son iguales o distip

tos y representan un &tomo de hidrdgeno, un &tomo de halg
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geno, un grﬁpo metilo, un grupo metoxi, un grﬁpo nitro, un
grupo emino o un grupo trifluorometilo; 0 sus sales éun -
bases organicas e inorganicas.,
10.~ Procedimien{o, aegﬁnrreivindicécionas ante-
riores, ceracterizado porqué se preparan compuesios de la -
férmule general I™™” en los cuales R o significa un ra
dical elcanoflo con 2 a 5 &tomos de carbbﬁo o un Qadicéi
: Hax  oeote grnR wxn

benzoilo sustituido con R s+ R~y R » R signi

fica un Atomo de hidrdgeno o un radical fenilo sustituido

gRRR pexa grR e . .
con R , R v R s+ R - significa un radical fasni-
: X e S :
lo sustituido con R , R7 y Rs' , ATR® significa un
g At | ey
grupo ~CH(R ), B significa un grupc trimetileno, R

o signi?ica un grupo metilo, un grupo'bencilo 0 un gfupo 2-

Py _
metilmercaptoetilo, R significa un &tome de hidrégsre,
7R

R significa un &tomo de hidrdgeno, un &tomo de cloro,

un grupo metoxi, un grupo metilo o un grupo trifluoromeii-

MK ) ’ ' ) i
la, R significa un atomo de hidrdgeno, un &tomo de cla
ro, un grupo metilo o un grups metoxi, o sus sales con hg-
ses orgéanicas e inorgénicas.

11.- "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE ACI-
DOS LLAMINOALCANDIL-“LAMINOALCANDICOS SUSTITUIDOS EN N™,

Tal como ge describe y raivindiég en la presen=-




T2

te Memoria Descriptiva, que consta de setents y dos ho-

jes escritas a maquina por una sola cara,

'Ma‘drid, 29 it 1973
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