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(Xoéte:
"Mejoras introducidas 011 el objeto de la patente 
principal n2 237*614 presentada el 16 de Septiembre 
de 195 7»por "PiiOCEUmlEniO X'AiiA LA OBiEíICIOH DE HUEVOS 

"L'lhlVADOS 1)2 3 , S-BICElO PlM ZO M im 'íA ".

«-> A i. u O 2 S.A. enriaad suiza, domiciliada en 
BA¿IL.EA, - Suiza.

Se ña descubierto que se pueden obtener nuevos 
derivados 3,5-dicetopirazolidínicos de la fórmula general I
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donde H significa isopropilo, isobutilo o bencilo, reac­
cionando uj -(N-metilo-piperidilo-4)- CD 1-isopropilo-hidraciña

de la fórmula II

\ (CH ) CH-HH-OT-. 
3 2

.H-GH II

5. con esteres dialquílicoa de ácido malónico ¡sustituíaos

de la't'órmula III

^-CO-OÁlk
V 0H

XCO-OAlfc

III

10.

15.

20.
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donde Alk significa un grupo alquílico bajo.
EJEMPLO 1 -  l - a ^ - m e t i l o - p f p e r i d i l p - 4 L ) E ^ “ ^ g J ° £ £ Q £ Í 3 ^ :

3.5-dicetopirazolidina.
Se calientan 10,1 g. de áster dietílico de 

áciao isopropilo-malónico y 0,55 g. de -(N-metilo-pipori- 
dilo-4)- UD«-isopropilohidracina en una atmósfera de nitrógeno 
primeramente durante j¡ llora a 1502 y después 4 & Loras a 
1802. El producto de reacción se destila a continuación 
a 0,1 mm. Hg. limpiándose la fracción principal,que se 
obtiene a una temperatura asi Laño de 120-1502, a coircmua- 
ción nuevamente en alto vacío mediante destilación. (Punto 
de ebullición 125-1402/0,07 mm.Eg.) El destilado se 
disuelve en metanol, se mezcla con 19,0 cm3 de acido 
bromohidrogénico acuoso 2,1-n y la solución se vaporiza en 
vacío. La solución del residuo en acetona se mezcla con 
éter,con lo que cristaliza el hidrobromuro de la l-(N-metilo- 
piperidilo—4’)-2,4-diisopropilo-3,5-dicetopirazolidina. 
Después de recristalizar dos veces ae acetona/eter



funde el hidrobromuro a 227-22o- * *,
EJEMPLO 2.- l-(H-m8tilo-pfperidilo~4> )-2-isopropilo-

-  3 -

'4-isobutilo-3» 5-dicetopirazolldina»
Se calientan 9»4 g* de áster dimetílico de

ácido isobutilo-malónico y 8,55 g. de -(H-metilo-piperidilo 
4)-uo>- isopropilohidracina en una atmósfera de nitrógeno 
primeramente durante jt hora a 1502 ,después 3 horas a 1802 
con lo que destila leuLamente metano!» El residuo aceitoso 
se destila a continuación a 0,07 mm.Hg. limpiándose a 
continuación la fracción principal, que se obtiene a una 
temperatura del baño de 120-1602,mediante nueva destila­
ción en alto vacío (punto de ebullición 125-1402/0,02 mía.). 
El destilado se disuelve en metanol, se mezcla con 10,3 
cm3 de ácido bromohidroganteo acuoso 2,1-n y la solución 
se vaporiza hasta secar, la solución del residuo en 
acetona se mezcla con étqr con lo que cristaliza el 
hidrobromuro de la l-ÍN-metilo-piperiáilo^' )-2-isopropilo- 
4-isobatíl.o -3»5-dicetopirazoIidina. Después de recris­
talización por dos veces, de acetona, funde el hidrobromuro 
a 205-207® (dése.).
EJEMPLO 3 - l-(h-metilo-piperidllo-4l )-2—isopropilo-4- 

bencilo-3»5-dicetopirazolidina.

bencilo-malónico y 8,55 g. de ̂  -(iT-metilo-piperidilo-4)- 
ijj '—isopropilohidracina en una atmósfera de nitrógeno, 
primeramente durante g- horá a 1502,después 4 horas a 1802 
con lo que destila len^amen/üe etanol. A continuación se 
disuelve el producto de reacción viscoso en metanol y 
se mezcla con poco éter, con lo que cristaliza la 
1—(N-metilo-piperiáilo^*)—2-isopropilo-4—bsncilo-3,5—diceto—

Se calientan 12,5 g* de áster dietílico de ácido
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pirazolidiaa. Después de volver a recristalizar de metanol/ 
isopropanol y después ae metanol/eter, funde el 
compuesto a 165-1862.

M__ 0 !T__ A

Descrita cufieientemente la naturaleza del 
invento,así como la manera de realizarlo en la práctica 
debe hacerse constar que las disposiciones anteriormente 
indicadas son susceptibles de modificaciones de detalle, 
en cuanto no alteren su principio fundamental, i'ambieri 
se nace constar que el invento corresponde a una solicitud 
de iiCíicion presentada en Suiza con fecha 20 de febrero de 
1958, n« 56065,acogiéndose, por lo tanto, a loe beneficios 
que conceden los Convenios Internacionales en vigor y 
sienao lo que constituye la esencia del referido invento, 
y ]?ot lo que se solicita Primer Certificado de Adición 
en nspana: ^Juejoras introducidas en el objeto de la patente 
principal n® 237.614 presentada en 16 de septiembre de 
1957,por "PAOCiDJiL.m -si.,0 DARA LA üDlDhüIQN DI DuDYOS 
DnKlVADOb Di 3, p-lIOni’OPlKnZuLIDIuA"; caracterizándose 
por lo siguiente:

12.- i,le joras en el procedimiento para la 
obtención de nuevos derivados de 3,5-dicetopirasolidina, 
objeto de la patenteprincipal n« 237.614, caracterizadas 
porque en los nuevos derívanos 3,5-dicetopirazolidinicos 
de la fórmula general I

H -CU----CO
1

H-CH(CH )2

f

OH3

I
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(IoíIcag Ii si^niíicQ isopropilo,iaobutilo o bencilo, se 
reacciona ^-(¡sr-meiilo-piperidilo-4)- uj*-isopropilo- 
ñiaraciña de la fórmula II

I

t

5.

(OH ) OH—NH-1'ÍH—\ /K-CH
3 2 N-- X 3

con enteres dialquílicos de áciao malónico
de la fórmula general III

II

sustituidos

Ii ■ 
1

^.CO-OAlk 
OH v

N CO-OAlk III

i
|

doncie Alk significa ua grupo alquílico bajo.
22.- mejoras introducidas en el objeto de la 

patente principal n« 237.614 presentada el 16 de 
Septiembre de 1957,por "PKOCEHIBIBhl'O PARA LA OBTENCION DB 
ifuEVOS 1B.H.I7A103 I)E 3,5-DICST0PIRAZ0IIIíIHA« ; tal y como 
queda suostancialxnente descrito en la presente memoria, 
que consta de cinco hojas,escritas a máquina por -una 
sola cara.
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