s CERTIFICADO DE ADICION
MEMORIA DESCRIPTIVA ‘.
gue se acompafia a la solicitud de"' SN el e

;'.».un CERTIFICADO DE ADICION en Espana,

a {avor de

_SANDOZ, AsGe,.80t308d 801280 oo , de nacio;ulidad
o

d@micil_iada en ... :sagj,laa, ..... Suiza.. .................... '

*calle de . nam.

por: _
Mejora,s :.ntroducidas s i o

..», en el objeto de la patente pnncxpal ndam. ... 234 575,'
que fue concedlda en. 30 de ..abril . . de 1957. por

« . Procedimiento. pa.ra 19. ohtencion de.-nuevos- der-iv&des -

Pirazolon" T S -

| AgenteSr ;.....E.ém.%::&@ebq: ¥. Modeke. ..




‘iﬁ TERCER CERTIFICADO DE ADICION

CASE T96/K.

o Py

MEMORTIA DESCRIPTI
sobres
#"Me joras introducidas en el objeto de la patente
"principal n¢ 234575, concedida en 30 de abril de
11957, por WPROCEDILIENTO PARA LA OBTENCION DE NUEVOS
"DERIVALOS LIE PIRAZOLON".
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SOLICITARTES: SANDOZ A.G. entidsd suizea, domiciliadsg en
BASILEA, Suzia.
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Se hs descubierto gque se pueden lograr

nuevos derivados plarzolénicos de la férmula I
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dondeR significa cloro o metilo, si K-metilo-piperidilo-
4~hidracina se reacciona con ésteres de dcido cetocarbé-

nico de la férmuls II

R@-CO-CH-COOC H
)} 25 IT

5 H-C CH
2

donde R tiene el significado arriba sefialado.

EJEMPLO 1 = l-(N-metilo-piperidilo=4')=3= P

{p-clorofenilo)—-4=-(prop-2*-inilo)-pirazolona=-5, ]

10. ' 2,6 g. de N-metilo-piperidilo-4-hidracina y
5,3 g de &ster etflico de dcido ®f=(prop-2'-inilo)-(p~-
clorobenzoil)~-acetico se reunen y se dejan reposar
durente 1/2 hore a temperstura ambiente. Después se
calienta durante 1 bhora a 802, 3 horas a 1002 y a

15. continuacidn 1/2 hors en vecio & 12 mm.Hg., a 1102, La
mezcla de reaccidn marron oscura se frota entonces con
éter, se filtra y el residuo de filiracidm, el derivado
pirazolénico,se cristaliza de etanol. Después de
recristalizar 2 veces de etanol, la l-(N-metilo-piperidilo—ff

20. 4')=3=(p~clorofenilo=4-(prop=2'=inilo)-pirazolona~-5 fun- P
de & 265-2672 (descomposicidn).

EJEMPLO 2 = l-(N-metilo—piperidilo=4')-3-

{p=t01ilo)~4~(prop=-2*'-inilo)-pirazolona~5.

2,6 g. de N-metilo-piperidilo~4~hidracina ¥
25, 4,9 g. de éster etflico de &cido =(prop=2'=-inilo)-(p-
toluilo)=-acético se reunen y se deja reposar durante 1/2
hore a temperatura ambiente. Después se cslienta une %
hora & 802, 3 hora: 51%8?? y & continuacién afin 1/2 hora \
en vacfo a 12 mm.Hg, La mezcla de reamccién marron oscura

30. se frota entonces con éter, se filtra y el residuo de
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filtracidn, el derivado pirazoldénico, se cristaliza de
benzol/petrolédter. Después de recristalizar dos veces

de benzol/petroléter funde la l-(N-metilo-piperidilo-4t)-
3=(p~tolilo)=4-(prop.2'-inilo)pirazolona=~5 a 131-134%

( descomposicidn).
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Descrita suficientemente la naturaleza del
invento,as{ como la manera de realizarlo en la préctica,
debe hacerse constar que las disposiciones anteriormente
indiczdas son susceptibles de modificaciones de detalle,
en cusnto no altereu sw principio fundamental.

Tambien se hace constar gque el invento corresponde

a una solicitud de patente presentada en Suiza con fecha
31 de enero de 1958 n® 55319, acogiéndose, por lo

tanto a los beneficios que conceden los Convenios
Internacionales en vigor y siendo lo que comstituye

la esencia del referido invento y por lo que se solici~-
ta Tercer Certificsdo de Adicién en Espafia: "Hejoras
introducidas en el objeto de la patente principal

ne 234.575 concedida en 30 de abril de 1957, por:
WPROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DB HUEVOS DERIVAﬁOS
"DE PIRAZOLON"; caracterizéniose dichas mejoras por

lo siguientes

19.- Mejoras en el procedinmiento para.la
obtencién de nuevos derivados de pirazolon, objeto de

la patente principal, de la férmula

HC == G—CHZi — g@_R
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10.

W-metilo=-piperidilo=-4~hidracina se reacciona con ésteres

de dcido cetocarbdnico de la fdérmula

R-¢" N\)=C0-gH-C00C H
e 25
H -C CH II
2

donde R tiene el significado arriba seilalado.

29,~- Mejoras introducidas en el objeto de
la patente priancipal n? 234.575 concedida en 30 de
Abril de 1957, por PROCEDIHIZHTO PARA LA OBUENCION DE
NU%VO3 LErIVADOS DE PIRAZOLON; tal y como queda substan~

‘cialmente descriiso en la presente memoria, que consta

de cuatro hojas,escri%és\a midguine por unz sola cara.
Ay
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