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P A T E N T E

D E
I N V E N C I O N

por "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE UN COMPUESTO DE TIA- 
PIRANO", a favor de la razón social suiza?*Hofímann-La Roche & 
Cíe., S.A., domiciliada en Basilea (Suiza).

MEMORIA DESCRIPTIVA

5.

10.

Este invento se refiere a un procedimiento para la pre­
paración de un nuevo compuesto químico, el 4-etinil-tetrahidro- 
tiapiran-4-ol. El nuevo compuesto que puede presentarse por la 
formula

HO^ ̂ C*CH
'cHg

es útil como sedante y como hipnótico. Puede ser preparado ha­
ciendo reaccionar una acetilida de metal alcalino con tethrahi- 
dro—1,4—tiapirona y descomponiendo el complejo metálico asi ob­
tenido. Eu método preferido consiste en hacer reaccionar acetili­
da de litio con tetrahidro-l,4-tiapirona, e hidroliza divulgada.

La invención es divulgada más ampliamente en el siguien­
te ejemplo que es ilustrativo, pero no limitativo de la misma



EJEMPLO
6 g. de litio metal son disueltos en 1,4 litros de amo­

níaco liquido. Se hace pasar una corriente rápida de acetileno 
por la solución, hasta que queda decolorada, seguida por una 
lenta corriente durante dos horas adicionales. Seguidamente se 
adiciona a la so_luciín de acetilida de litio, agitada durante 
un período de 15 minutos, una solución de 60 g. de tetrahidro— 
-1,4-tiapirona en 400 moles de éter seco. Se adicionan otros 
POO moles de éter y se agita la mezcla durante la noche, mientras 
se evapora el amoníaco.

La solución de eter remanente es tratada cuidadosamen­
te con hielo y agua, la capa de éter es lavada con agua y seca­
da sobre sulfato sódico anhidrico. Después de separado el disol­
vente , se destila el residuo en el vacío. La fracción principal 
presenta un punto de ebullición de 1052-1103 a lOmm., solidifi­
cándose al estar en reposo. Por recristalización de éter de pe­
tróleo ligero resultan cristales blancos de 4-etinil-tetrahidro- 
tiapiron-4-ol, de punto de fusión 85$ 872 C.

La invención dentro de su esencialidad puede ser desa­
rrollada en otras variantes que difieran en detalle de las indi­
cadas a título de ejemplo y a las cuales alcanzará igualmente la 
protección que se recabá, Podrá, pués, aere llevada a cabo con 
los medios y aparatos más adecuados por quedar todo ello com­
prendido dentro del espíritu de las reivindicaciones.



N O T A

Descrito el invento se hace constar que la presente 
patente se acoge a los derechos de prioridad de la solicitud 
de patente Norteamericana Serial nS 293*211 depositada el dia 
12 de Junio de 1952, y se declaran nuevas y de propia invención 
las siguientes reivindicaciones:

18.- Procedimiento para la preparación de un compuesto 
de tiapirano, que consiste en hacer reaccionar una acetilida de 
metal alcalino con tetrahidro-l,4-tiapirona, e hidrolizar el 
complejo metálico, formado para producir 4-etiniltetrahidrotia- 
piran-4-ol.

23.- Procedimiento según la reivindicación 13, caracte­
rizada porque como material de partida se utiliza acetilida de lî  
tio.

33.- Procedimiento para la preparación de un compuesto 
de tiapirano.

Según se describe y reivindica en la presente memoria 
descriptiva, que consta de 3 hojas, foliadas y escritas a má­
quina por una sola cara.

Madrid, 1 de Junio de 1953
F. HOFFMANN-LA RfBCHE & Cíe., S.A. 
p.a.
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