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SEGUNDO CERTIFICADO DE ADICION
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MEMORTIA DESCRIPTIVA
sobre:
"Mejoras introducidas en el objeto de la patente prineipel
n? 234.575, presentada en 29 de marzo de 1957, sobre:
"Procedimiento para 1a obtencidén de nuevos derivados de

rirazolon',

Solicitante : SANDOZ, A.G., entidad suiza, residente en
Bagilea, Suiza.

Se ha descublerto que se pueden obtener mievos

derivados de pirazolon de la férmula I
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donde R significa prop-2-iniloo bencileo, reaccionando
M-metilo-piperidilo-4~hidracina con compuestos gcido
benzoilacéticos de la férmule II

06H5-00-?E%000R1 IX
R

donde R posee el significado arriba indicado y R, estd

1
por hidrdgeno o metilo.

BEJEMFLO 1.
1-SN;metilo-piperidilo-4')eﬁg;gpilo-4-(proE:Z-inilo2-21ra-
zolona=5,

4 temperatura de ambiente se mezclan 4,0 g de
deido of ~(prop-2~inilo)-benzoil-acético en 8 em3 de cloro-
formo absoluto con 2,6 g de N-metilo~piperidilo—4-hidra-
cina yla mezcla se calienta en el plazo de 30 minutos a 802,
& continuacidn se sigue calentando la mezcle de reaccidn
durante 2 horas a 1102, y seguidamente se mantiene a esta
temperatura durante 30 minutos en vacfo (12 mm Hg). Le
masa de reaccidn dura, merrdn, oscuro, se disuelve & con-
tinuacidn en caliente en etanol y se enfria lentamente
con lo que se separa en forma oristalina la 1-(N-metilo-
piperidilo=4')=3=fenilo—4-(prop-2-inilo )=pirazolona-5,
Después de volver a recristalizar de etanocl funde el
derivado de pirezolons a 134-1362 (descomposicidn).
EJEMPLO 2, ‘ |

1-!N;metilo-piggridilo—i'2-3—fenilo-g-bencilo-girazolon&-ﬁ.

2,5 g de docido = —bencilo-benzoilacético en 4 cm3
de cloroformo absoluto y 1,3 g de N-metilo-piperidilo-4-
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hidrecira se calienten en un recipiente de reaccidn
ablerto en el plazo de 30 mimutos a 1102, después de
calentar durante 3 horas a2 1302 y a continuacidn se mantiene
a esta temperatura durante 30 minutos en vacfo & 12 mm Hg,
Después de enfriar se frota la masa de reaccidn con éter,
se filtra y la 1~(li-metilo-piperidilo~d!)=3~fenilomd-
bencilo~pireazolona~5 se recristalisa en etanol. Punto
de fusidn 181~-1832 (descomposicidn) de etanol.
EJEMPLO 3. |
1-(n-metilo-piperidilo-4')=3-fenilo~4-bencilo~pirazolona=5.
297 g de éster metf{lico de dcido o —bencilo-

benzoilacético y 1,3 g de N-metilo-piperidilo—4~hidracina
se calientan en dos horas a 1002 y 3 horas a 13582 con lo
que empieze a cHstalizar el producto de reaccidn la
1=(N-metilo-piperidilo=4*)=3~fenilo~4~bencilo~pirazolom. -5
en forma cristalina. Pare terminar la reaccié%y retirar
completamente el etanol formedo se calienta a continuacidn
30 minutos en vacio (12 mm Hg) a 1252, Despuds de erfrier
la masa de reaccidn con éter, se filtra y el derivado de
pirazolone se recristaliza de etanol. Punto de fusién
181-183¢ (descomposicidn) de etanol.
H O T A

Descrita suficierntemente la naturaleza del
invento, as{ como la manera de realizarlo en la préctica,
debe hacerse constar que las disposiciones anteriormente
indicadas‘son-susceptibles de modificaciones de detalle
en cuanto no alteren su principio fundamental. También
se hace constar que el invento corresponde a uma Adicidn
gsuize preseniada el 1 de noviembre de 1957 bajo el nf

52178, acogiendose por lo tanto & los beneficios que
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conceden los Convenios Internaclionales en vigor, siendo

lo que constituye la esencia del referido invento y por lo
que se solicita Segundo Certificado de Adicidn en Espafia
Por: "NMejoras introducidas en el objeto de la patente
Principal n? 234,575, presentede en 29 de marzo de 1957,
sobre: "Procedimiento para la obtencidn de nuevos derivados
de pirazolon%; caracterizdndose dichas mejoras por lo
alguiente:

12,.,- Mejorae en el objeto de la patente principal
por procedimiento para la obtenclidén de muevos derivados
de pirazolon de la férmmla I

Rr?=====?-06H5

00\\N/,NH I

CH

donde R significe prop-2-inilo o bencilo, caracterizéndose
dichas mejoras porque N-metilo~piperidilo-4-hidracipa se

reaccionan con compuestos dcldo benzoilacéticos de 18

férmuls general II

06H5—CO-?HFGOOR1 IT
R

donde R tlene el significado arriha indicedo ¥y R1 glgnifica

hidrdgeno o metilo.
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28 ,~ Mejoras introducidas en el objeto de 1la
patente principal N8 234,575, presentada en 29 de marzo
de 1957, sobre: "Procedimiento para la obtencidn de nuevos
derivados de pirazolon"s tal y como queda sustancialmente
descrito en la presenté me{ﬂdt% que consta de cinco hojes
escritas a mdquina por una\ sola \iara.
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