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por nPROCEDIMIENTO BARA LA PREPARACIGN PE NUEVQS COMPUESTOS
N-HETEROCICLICOSn, & favorvde la firme suiza J.R. GEICY A.-C.
residente en BASILEA (Suiza).

MEMORIA DESCRIFTIVA

Este invento se refiere a un procedimiento pafa la
preparaciéﬁ de nuevos compuestos N-hetgrociclicos dotados
de valiosas propiedades farmacoldgicas. |

Anteriormente no se conocfan las SH-dibenzo-/b,f7-

5; -azepinas y 10,11-dihidro-5H-dibenzo-/b,f/-azepinas substi-
tufdas en el anillo azep{n}co por radicales hidrocarburos,
ni derivados de las mismas. dhora se ha descubierto qﬁe los

N-derivados de los compuestos de la fdrmula general
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en la que:

R1 significa un radical algquilo, alquenilo, arilo o aral-
guile, en el que los grupos metilenc pue den eétar rem
emplazados por dtomos de oxigeno y los grupos bencéni-
¢os pueden estar substituidos por haldgeno,

R, significa hidrdgeno o un radical alguilo o alquenilo,

X, v X, significa hidrdgeno o, juntas, un enlace adicional,

Yi e Yé éignifican independientemente una de otra hidrdgeno,
atomos de halégeno o radicales alquilo inferiores, y
uno de los simbolos significa también un radical alcoxi
inferior,

2 significa un redical alquileno, ramificado o de cadena
recta, con 2 a 6 4tomos de carbono, y |

Am significa un grupo dialquilamino inferior, pu@iendo

uno de los dos radicales alquilo de Am estar unido
directamente con el radiéal alquileno 2, o amﬁos radi-
cales alquilo de Am estar unidos entre si, directamen-
te o por medio de un dtomo de ox{geno o un grﬁpo al-

quilimino, hidroxialquilimino o alcanoiloxialquilimino

-inferior,

poseen valiosas propiedades farmacolégicaa, en particular ac-

tividad

antialérgica, antiemética, anticonwulsiva y sedante,

al mismo tiémpo que potencian 1la accidn de otras mateﬁias medi-

camentosas, en particular de los marcdticos.
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Las sales amdnicas cuaternarias que se derivan de las
bases terciarias antes definidas, actian como ganglioplegicos.
Para preparar los nuevos compuestos de la féfmula gene-

ral 1, se hacen reaccionar compuestos de la férmula general
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en la que Rl’ R2, Xi, XZ’ Yi e‘Yé tienep el gignificado indi-
cado en presencia de un agente de condensacidn, con ésteres

reaccionables de aminoalcoholes de la férmula general

HO = 2 -~ Am - III

en la que ‘Z y Am tienen el significado indicado antes.

Como agentes de condensacidn son particularmente aptos
la amida sédica, la amida litica, la amida potdsica, 61 sodio
o el potasio, el butil-litio, el fenil~litioc o el hidruro 1{-
tico. La reaccidén puede llevarse a cabo en presencia é ausencia
de un disolvente organico inerte, del que cabe mencio#ar como
ejemplos el benceno, el tolueno y los xilenos.

Materiales de partida de la fdrmula general If son, por
ejemplo, le 10-metil-SH-dibenzo-/b,f/-azepina, la 10-etil-5H-
~-dibenzo~/b,f/~azepina, la 10-bencil-BH-dibenz01[53£7¥azep1na,
la 10,11-dimetil-5H~dibenzo-/b,£/-azepina, la 1l0-etil-ll-metil-
-5H-d ibenzo-/b,f/-azepina, ia 10-met11-10,11-dihidro~5H-dibenzo~- -
~/b,f7-azepina, la 10-etil~10,11-dihidro~SH-dibenzo-/b,f7-azepi-
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na, la 10-n-butil-10,11-dihidro-5H-dibenzo-/b,f/-azepina, la
10=fenil-10,11-dihidro-5H-dibenzo-/b,f/-azepina, la 1C-bencil-
-10,11-dihidro-5H~dibenzo~/b,f/-azepina y la 10,11-dimetil-
10,11-dihidro-5H~-dibenzo~/B,£/~azepina., ‘

Estos compuestos pueden prepararse partiendo de 5-acil-
-10,11-dihidro-5H~-dibenzo-/b,f/-azepinas, eventualmente subs-
titufdas, transformando éstas primeramente, por bromacidn en
posicidén 10 mediante bromo-succinimida, disociacidn de &cido
bromhidrico, por ejemplo por calentamiento con bases ofgénicas
terciarias como la colidina, o tratamiento con lejfa pbtésica
alcohdlica en frfo, y adicidén de bromo al doble enlace origina-
do, en 5~-acil-10,11-dibromo-10,11~dihidro-5H-dibenzo~/b,f/-aze-
pinas. Estas ultimas pueden transformarse, por tratamignto con
el doble, por lo mencs, de la cantidad molar de compuestos al-
calinometdlicos de alcanoles de peso molecular bajo, con diso-
ciacidn simulténea de &cido bromhidrico y del grupo acilo, en
lo-alcoxi-5H~dibenzo—[3,£7~azepinas; Estas se alquilan‘primera—
mente en posicién 5, por ejemplo metiléndolas o benciléndolas,
vy los compuestos S5-alquilo o bien 5S5-bencilo se hidroliéan, de
preferencia en forma écida, para formar 5-alquil- o bien 5-ben-
cil-SHfdibenzo~[§,£7—azepin—10(llH)-onas, eventualmente substi-
tufdas. Estas, si se desea para introducir un radical R2 distin-
to del hidrdgeno, se transforman, por medio de amida sddica en
disolventes orglnicos inertes, en sus derivados ll-sddicos y
éstos Gltimos se hacen reaccionar con ésteres reaccionables de
alcancles o alquénoles inferiores,.por ejemplo halurcs de alqui-
lo inferiores o de alilo. Las 5~alquil- o 5-bencil-5H-dibenzo-
-/b,f/-azepin-10( 11H) -onas substituidas en 11 que as{ se ob-
tienen, o bien las 5-alquil- o 5-bencil-5H-dibenzo-[ﬁ,gjuaze-

pin-10(11H)~onas mencionadas méds arriba, se hacen reaccionar




entonces, para introcducir el radical Rl’ con haluros o?génicos
de magnesio en reaccidn de Grignard; las lO-hidroxi—lO}1l—dihidro-i
-5-alquil~ o S5-bencil=-SH-dibvenzo-/b,f/~-azepinas substitufdas en F
10 o bisubstituidas en 10,11 que asi se obtienen se transforman,
5, por disociacidn de agua, en 5-alquil- o 5-benci1-5H~dibénzo—
-/b,£7-azepinas substitufdas en 10 o bisubstitufdas en 10,11
v éstas, si se desea, se desalquilan o desbencilan, después de
hidrogenacidn del enlace doble no aromdtico, por trataﬁiento en
caliente con &cido bromhidrico concentrado. Dado que el radical
10. bencilo se puede disociar a femperatura inferior que, por ejem-
plo el grupo metilo, y que, por otra parte, con la accidn del
dcido bromhidrico concentrado sobre compuestos insaturédos en.
10,11 a temperaturas elevadas, por ejemplo a ebullicidn con aci-
do bromhidrico concentrado, pueden producirse trensposiciones,
15. para la preparécién de' compuestos de la férmula general II insa-
turados en 10,11 se emplean de conveniencia productos interme-
dios con un radical bencilo en posicidn 5.

Como ésteres reacclonable de aminoalcoholes de la f£or-

mula general III entran particularmente en consideracidn los
20, haluros, de los que cabe mencionar en detalle:

Cloruro dimetilamino-et{lico, cloruro dietilamino-et{-
lico, cloruro metiletilamino-etflico, cloruro beta-dimetilami-
no-propilico, cloruro beta-dimetilamino-isopropilico, cloruro
gamma~dimetilamino-propflico, cloruro gamma-dimetilamino-buti-

25, lico, cloruro delta-dimetilamino-but{lico, cloruro gamm'a-dimetil-.
amino~beta-metil-proflico, cloruro alfa-metil-gamma~-dimetilami-
no-n-amilico, eloruro beta-(bi-n-propilemino)-etilico, cloruro
beta-(-metil-isopropil-amino)-etilico, cloruro beta-(bi-n-butil-
amino)~etilico, cloruro beta-(bi—isobutilamino);etilico, cloru-

30, ro pirrolidin-etilico, cloruro piperidin-etilico, clorurc gam-
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ma-pirrolidin—propilico, cloruro gamma-piperidin-propilico,
cloruro morfolfn-et{lico, cloruro gamma-morfolin-propilico,
cloruro beta-(4~metil-piperazinil-l)-et{lico, clorurc gamma-
-(4—metil-pipérazinil-1)~propilico, cloruro beta-(4-acetoxi~
etil-piperazinil-1)-et{lico, cloruro gamma-(4-acetoxietil-pi-
perazinil-1)-propilico y cloruro l-metil-piperidil-(3)-metf1i-
co, asi como los correspondientes bromuros y yoduros.

Por adicidn de ésterss reaccionables, en particular
haluros o sulfatos, de alcoholes alifdticos o aralifaticos,
por ejemplo de yoduro de metilo, sulfato de bimetilogébromuro
de etilo, yoduro de etilo o cloruro de bencilo, se originan
de las aminas terciarias de la formula general I, de la mane-
ra ordinaria, compuestos amdnicos monocuaternarios, al mismo
tiempo que reacciona el grupo Am,

I_ Con Acidos inorganicos u organicos, como el Acido clor-
hidrico, el 4cido bromhfdrico, el Acide sulfdrico, el:écido fos-
forico, el dcido metansulfdnico, el dcido etandisulfdnico, el
dcido acético, el dcido citrico, el dcido mdlico, el deldo suc-
cinico, el acido fumirico, el :dcido maleico, el dcido tartarico,
el dcido benzoico y el 4cido Ptdlico, las bases terciarias for-
man sales que son en parte solubles en agua' |

| ~Los ejemplos que siguen tienen por objeto aclarar con
mayor detalle la preparacién de los nuevos compuqstos, Bn ellos,
las partes significan partes en peso; y éstas se refieren a los
volimenes como los gramos a los cent{metros cibicos. Las tempe-

raturas estén registradas en grados Celsius.

EJEMPLO 1, ‘
a) A une solucidn de 6OQ partes de 5-acetil—5H-d1benzo;
<[E,£7-azepina en 1,200 volimenes de cloroformo se ingtilan a

5-10°, con agitacidn, 407 partes de bromo en 250 voldmenes do
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cloroformo. A continuacidn se enfria a -10%, con egitacion, la
solucidn decolorada, con lo que se inicia la crlstalizacion de la
5-acetil-10,11~dibromo-10 11—dihidro—5H~dibenzo-[ _/-azepina.

Se aspira €sta y se la seca en vacio. Punto de fusion, 136-138 .
b) En una solucidn de 135 partes de sodio en 1000 voltdmenes
de metanol destilado se introducen, con agitacidn endrgica, 125
partes de 5-acetil-10,11-dibromo-10,11-dihidro-SH-dibenzo-/b,f/-
~azepina y a continuacidn se hierve la solucién en reflujo du-
rante 16 horas. Luego se separan por destilacidn 500 volumenes
de metanol y se prosigue la ebullieidn en reflujo de la solu-
cidn reaccional durante 24 horas méds. Después del enfriamiento,
se aﬁaden lentamente 500 partes de agua, con lo que se precipi-
ta el producto bruto cristalizado; Se aspira ésté; ge le lava a
fondo con agua y se le seca en vacio a 60°. For recristalizac16n~
en 350 volimenes de alcohol absoluto, se obtiene la 10-metoxi-
-5H-dibenzo-/b,£/~azepina, de punto de fusidn 124°, I

c) 111,5 partes de 10-metoxi-SH-dibenzo-/b,f/-azepina y

95 partes de yoduro de metilo se disuelven en 500 cc de benceno
absoluto exento de tioféno. En el curgo de 1 1/2 horas se insti-
la a 43-450 una suspensién de 26 partes de amida sédica en tolue-
no. A continuaciidn se calienta a 55° la mezcla reacclional duran-
te una hora y luego se la hierve en reflujo durante oﬁra hora.
Después del enfriamiento, se la trata con agua, se seéara la ca-
pa bencénica y se lava a fondo con agua. Seguidamente se la seca
sobre sulfato sddico. y se la concentra, con lo que se inicla la
cristalizacién; Se aspiran los cristales y se les lava con un
poco de benceno frio., La 5~metil 10-metoxi~5H~dibenzo~/b,2/-aze~
pina obtenida funde a 145~ 146° ‘ ,
d) 116 partes de 5-metil-10-metoxi-5H-dibenzo-/b,£/-azepi-

na se hierven en reflujo durante una hora en 500 partes de aci-
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do clorhfdrico 2-n. Después del enfriamiento se recogen en ben-
ceno los_oristales separados. Se lava con agua la solucidn ben-
cénica, se la seca y se la concentra, y entonces crisfaliza la
S-metil-5H-dibenzo-/b,£/-azepin-10{11H)~ona. Se aspira &sta y
se la lava con un poco de benceno} Punto de fusidn, 104°.

) A una solucidn Grignard de 18,7 partes de magnesio y
108 partes de yoduro de metilo en 250 volﬁmenés de dter absolu-
to se instila a 5-8° una solucidn de 85 partes de 5-metil-5H-
~d1benzoﬁ[E,£7~aZepin-10(11H)-ona en 200 volumenes deé benceno
absoluto. Se agita el conjunto durante 24 horas a temperatura
ambiente y luego se vierte la solucidn reaccionél en;una mezcla

de 500 partes de hielo y 300 partes de cloruro amonico. Se se-

para la fase bencénica y se vuelve a extraer con benceno la fase

acuosa. Las soluciones bencénicas reunidas se lavan con agua, se -

secan y se concentran.

El residuo oleoso que queda se bafia con éterjabsoluto,
con lo que se inicia la cristalizacién. Le 5,10-dimetil-10-hi-
droxi-10,11-dihidro~5H-dibenzo-/b,f/~azepina as{ obtenida se
aspira y se lava con €ter frio. Punto de fusidn 1580;

f) 65 partes del compuesto hidroxi anterior se hierven
en reflujo durante 15 minutos con'325 volimenes de &cido clor=-
hidrico 2-n. Después del enfriamiento cristaliza la 5-10-dime-
t11-5H-dibezo-/b,£/-azepina. Se aspira ésta y se la puedse re-
cristalizar en benceno, Punto de fusidn, 9&-97°;

g) 30 partes de 5,10~dimet1l-5H-dibenzo-/b,£/~azepina

8e disueiven en 1.200 volimenes de alcohol absoluto y se tra-
tan a porclones con 100 partes de sodio; Al final debe calen-
tarse todavia para la disolucidn completa del sodio. Se desti-
la el alcohol en la forma mis completaposible, se afiade agua

y se enfria en un bafio de hielo, con lo que cristaliéa la
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5,10~dimeti1-10,11-dihidro-5H~d ibenzo-/b,f/~azepina. Punto de
fusidn 79-81°.

Pn lugar de una reduccddén quimica, puede realizarse
tambidn una hidrogenacidén catalitica.

5, . h) 24 partes del producto de reduccidn anterior se hierven
en reflujo durante 3 horas con 150 voldmenes de écid§ bromhidri-
co al 48%, Se enfria y con ello cristaliza el bromhidrato de la
5—met11-10,11;dihidfo-5H-dibenzo-[5,£7~azepina. Se 1e.aspira y
se le distribuye entre agua y-éter, con lo que se inicia la hi-

10. drélisis; La solucidn etérea de la base se lava con égua, se se-
ca sobre carbonato potésico y se concentra. Con la adicidn de

pentano, cristaliza_la base libre. Punto de fusidn 72—730.

81 para la reaccidn de Grignard c) se emplea yoduro

de etilo en lugar de yoduro de metilo, se obtliens un compuesto

15. hidroxi oleoso, del cual pueden obtenerse, procediendo anéloga-
mente a d), e) y f), 5-metil-10-etil-5H-dibenzo-/b,f/~azepina,
de Pueeg oy 148-150°; 5-metil-10-et11-10,11-d1hidro-5H~dibenzo-
-/b,£/-azepina, de p.e.; oo5 137-139°; y 10-etil-10,11-dihidro-
-5H-dibenzo-/b,£/~azepina, de punto de fusidn 57-580;

20, 1) 8 partes de 10-met1l-10,1l-dihidro~5H-dibenzo-/b,£/-
—azepina, sé disuelven en 50 volumenes de benceno absoluto. A
esta solucidn se afiade la solucidn bencénica de la bése de 8
partes de‘clorhidrato de cloruro dimetilamino-etflioo; A 50-55°
se instilan 2,2 partes de amida sédica suspendida en tolueno.

25, A continuacidn se hierve la mezcla reacclonal en refiujo, duran-
te 15 horas, y luego del enfriamiento se la descomponevcon g ua.
Se aparta la capa bencénica y.se extrae cuatro veces con acido ‘
clorh{drico dilufdo. Los extractos l{mpidos, de 4ecido clorhfari-
co, se alcalinizan con lejia s6dica concentrada y se rTecoge en -

30, dter de petrdleo el aceite separado. La solucidn de $ter de pe=
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trdleo, se lava con agﬁa, se seca y se concentra. El residuo se
destila en alto vacfo, con lo que se obtiene a 0,001 mm de pre-
gidn y 133-135° de temperatura la 5-(beta-dimeti}aminb~et11)-
~10-met11~10,11~d1hi dro~5H-dibenzo-/b,£/~azepina.

E1l clorhidrato, preparado con dcido clorhidrico alcohd-
lico en acetona, funde a 193—1950.‘ |
De manera andloga pueden obtenerse:

la 5—(gamma—dimetilamino-propil)-10—met11-10,ll—dihidro—5H~di-

S )
ben201[5,£7-azepina | pfe.o’oo2 = 140
clorhidrato t.: 167 - 168°;
la 5-(gamma-piperidino-propil)~10-metil~10,11~d1hidr055H-d1ben-.
~ | 20
Ow b hd i . . 168
z LM’£7 azepina Pe€:g.001 = . ‘
clorhidrato p.f. - 181%;
la 5-(beta-morfolino-etil)~10-met11-10,11-d1hi dro-5H~dibenzo-
, o 0
[E,i7 azepina PfefO,OOS = 175
clorhidrato p.f. 2160;
la 5-(beta-pirrolidil-(1l')-etil)=10-metil-10,11~dihidro-5H-di~
benzo-/b,£/~azepina ' p'e'O'OOI = 155-157°
clorhidrato p.f. 219-219°
la 5-(gamma~dimetilamino—propil]—10~etil-;O,ll-dihidro-SH-di-
- o
benzo-/b,f/-azepina Pe€g gp5 = 152-154
clorhidrato p.f. 141-143°

la 5-/gamma-(4'-metil-piperazinil-1*)-propil/-10-metil-10,11~
-dihidro-5H-dibenzo-/b,£/~azepina, p.e.q 05 = 185-189°
E 2

EJEMPLO 2.

A una solucidn de 16 partes de 1l0-metil-5H-dibenzo-
-[3,£7-azepina y 18 partes de l-(gamma-cloro-propil)-4—metil-
~-piperazina en léO volumenes de tolueno se instila ientamente,
a 50° y con agitacidn, una suspensién de 4 partes de amida sd-
dica en tolueno absoluto y a continuacion se hierve el todo en

reflujo y agitando durante unas 16 horas. Después del enfria-
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miento, se trata con sgua la mezcla reaccional, se aparta la
capa bencénica y se la extras por cuatro veces con éc;do clorhi-
drico; Los extractos Lfmpidoé, de dcido clorhidrico, se alcali-
nizan con lejia sdédica concentrada ¥ se recoge on dter el acei~
te separado. 1. 501uc1én etérea se lava con agua, se seca y se
concentra. A

El aceite bruto que queda se disuelve en acetona. Con
la adicidn de decido clorhidrico alecohdlico, cristalizé el diclor
hidrato de BﬁZEamma44'»metil~piperazinil~1')~prop117—io~met11~ |
~5H-dibenzo-/b,£/-azepina. Punto de fusidn, 244-245°.

. De manera andloga se preparant
el diclorhidrato de 51[—amma-(4'~met11-piperazinil-1')-propii7-
~10-et11-5-dibenzo~/b,5/~azepina, p.f. - 207-209°
la_5-(gamma«dimetilamino-propil)~lO~etil-5H~dibenzofjﬁ;£7-aze—
pina pe6ig o5 = 161- 162°
1a,5~(gamma-dimetilamino-propil)—lo-metil~5H-dibenzo~[7,;7-aze-
| pina ' p.e.o,015='_159-1§0°
la 5-(gamma~dimetilamino-propil)-10-bencil-1}-met11-10,11-di-_
hiQro~5H-dibenzo-[5,£7-azep1na o P-®eg 003F 210°
la 5-(gamma—dimetilamino-propil)-10-etil-ll-petil—SHgdibgnzof‘ .
ﬁ[3,£7-azepina P'e'0,01 = 1655168o
la 5-/beta-pirrolidil-(1)-eti1/-10,11-dime t11~5H~dibenzo-/b,£/-

-azepinea : P+eg 01 = 152-155°
clorhidrato | p.f. .198-199°
.1a 5-(gamma~dime ti lamino-pro pil)-10,11~dimet11-10,11-dihidro~
~5H~dibenzo-/b,f/~azepina ; p.e;o ,003~. 135-138°
la 5-(gamma-dimet11am1no-prop11)-10 11-dimetil-5H~dibenzo-
-/b,£/-azepina p.f. . 78-79°

la B-Zgamma-(4'-met11-piperazinil~1')-propil7—10 1l-dimet il-
~5H~dibenzof[T,£7~azep1na ’ p.f. - | 110-111°
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5-( gamma~ dimetilamino-propil) 10-bencil SH dibenzo-[,_]-aza_

wd
s/

pina, Peeeq, 005 185-190°

5-/ganma-(4' -metil-piperazinil-1t)-propil/-10-bencil=5H-qi.
behzo—ﬁ,f7-azepina, ‘ B

5-( gamma-/&" -(beta'-hidroxi-etil)-piperazinil— ]—propil)-

10-metil-5H~-dibenzoyD, £/ ~azepina, p.f. ' 81-83°,
51[59ta~(1'-metil-piperidil-z*)-et1;7-10-etil-10;11-dihif
dro-5H-dibenzo-/b,f7/-szepina Pe8eg 02 = ‘ 198°
S5e (beta-dimetllemino-etil) 10-¢t11-10, 11 dihidro-Sn-diben.
zo-[,_f]-azepina P.€%, 005 * ' 142°,
2-metoxl-5-(gamma~-dimetilamino~propil)-10-metil-SH-diben-
zo-/b,f/~azepina, N

2-metoxi-5-(gamma~dimetilamino~propil)=10~metil=10;11-dihi-
dro-5H-dibenzo-/b,£/~azepinay o ’
5~/gamma~piperidil~(1? )-propigr-10~bencil-1 0,1 1-d1h1dro-5‘{..

dibenzo-[',J-azepinaw PeBeg 009 = 215 ;
-[eta-pirrolidil—“ )~et1_7-10 11- dimetil-‘lo,ﬂ dihi.dro-
SH-dibenzo-[,J-azopina, L p.e.o o1 < 155 3

5-( gamma-dimetilamino~propi 1) =10-fenil-1 O 1 1-dihidro-5H-
dibenzo-/b,f/~azepina P+8+0,007 =‘187-189°;
5-{beta-metil~gamma~-dimetilamino-propil)-10-metil-10,11-
dihidro~5H~dibenzo-ﬁ,_f7~azep1na, b,’"e‘,‘o’oé = f157°;
5-/gamma-{4' -metil-piperazinil-1t )-propiﬂ-‘l O-fenil-10,11-
dihi dro-5H-dibenzo-/b,1 by2/-azepina, M Pye.q, oog = 220-222%
5-(gamma-dimetilamino-propil) 10-butil—-1 0,11 dihidro-SH-
dibenzo-/b,f7~azepina, ' Preg,q = 180°;
3,7~dicloro~5-( gamma~ dimetilamino-propil) 10-bencil-11-metil-
SH-dibenzo-/b,£7-azepina, |

35 7-dimetil-5- ( ganma-dimetilamino-propil)=10,11-dimet11-10,
11-dihidro-5H~dibenzo~/b,£/-azepina, | |
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VAR
la 5-/ gamma-(4'-metil-piperazinil-1')-propil/~-10-butil-10,11-
dihidro-SH;dibenzo<[5;£7-azepina,’M p,e;biooa = 190—1920;
la 5-/gamma-(4'-beta~hidroxietil-piperazinil-1*)-propil/-10-ben~
¢11-10, 11-dihidro-SH~dibenzo-/B,£/-azepina, p.f. del bifu-
marato; 1599,

La 1nvenctéﬁ5 dentro de su esenciglidad, puede ser de-
sarrollada en otras formas de,realizaéién que difieran en de-
talle de la indicada a t{tulo de ejemplo, a las cuales alcan~-
zard igualments la proteccidn que se recaba. Podré,lpues, rea~-
lizarse con los medios ¥ aparatos més adecuados, por gquedar

todo ello comprendido dentro del espiritu de las reivindica-

clones.
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NOTA

Descrito el invento se declaran nuevas y de propia
invencidn las siguientes reivindicaciones, con prioridades
de las patentes sulzas No., 80638 del 16 de noviembre de 1.959,
No. 8949/60 del 5 de agosto de 1,960 y No. 12346/60 dél 4 de

5 " noviembre de 1,960, exigstiendo en todas ellas unidad de in-

vencidn.

1. Procedimiento para la preparacién de nuevos com=-
puestos N-heterociclicos, caracterizado porque se preparan

compuestos de la fdrmula general

R, R
1 2
Xl\\l g l,)’XZ

¢ ~C

10. en la que
Rq significa wn fadical alquilo, alquenilo, arilo
o aralquilo, en el que los grupos metilo pueden
estar reemplazados por Atomos de oxigeno, y los
nicleos bencénicos pueden estar substituidos
15. por halégeno,v
R, significa hidrdgeno o un radical alquilo o al-
guenilo,
X, v X, significa hidrdgeno o, juntas, un enlace #di-

cional.,
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Y, e Y, significan independientemente una de otra hidré-
geno, atomos de haldgeno o radicales alquilo
inferiores, y uno de los simbolos significa
también un radical alcoxi inferior,

Z esignifica un radical alquileno, ramificado o de

cadena recta, con 2 & 6 dtomos de carbono, ¥y
Am significa un grupo dialguilamino inferio?,

pudiendo uno de los dos radicales alquilo de Am estgr unidos
directamente con el radicel alquileno Z, o ambos raﬂicales
alquilo de Am estar unidos entre sf, directamente o por me-
dio de un &tomo de oxfgeno, un grupo alquilimino, hidroxial-
quilimino o alcanoiloxi-alquilimino, y tembién si se desea,

sus sales o bien compuestos amdnicos cuaternarios, haciendo

reaccionar un compuesto de la férmula general

Rl ra .

X X
1 l 2 ,
. \C - 0/ ‘

Hl—=

en presencia de un agente de.condensacién, con un é?ter
reaccionable de un aminoalcohol de la fdérmula general

HO = Z - Am o
y transformando la base terciaria asf obtenida, si se desea,
en sus sales con Acidos orglnicos o inorgénicos, o por adi-
cién de un éster reaccionable de un alcohol alifdtico o ara-
lifético, en un compuesto amdnico cuaternario.

2. Procedimiento para la preperacion de nuevos com-
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puestos N-heterociclicos.

Segnn se describe y reivindica en la presente memo-
ria que consta de 16 péginas foliadas y escritas a mlquina
por una sola de sus caras.

Madrid, a 15 de noviembre de 1,960,

S ;
| JWR. GEIGY 4.G. ‘
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