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.7hen 18 que cad¢ uno de Rl, R
':;alkllo aue oonten Cy como m411mo tro étomos de )
'";carbono, H4 repregenta un éfomotde_hldrdgeno, o R3 y R'»f

‘ﬁiauntos, representan ol ﬂrupo etlieno,'oon la cond1c16nt

'de la forﬂula general

;Qf.en 13 que R tlene el ﬂlgnlflcado anterlo- 

';iwenerﬂl '”:7‘ e - ?'“”" f«“ ”’.‘ '”7
T Hal»l‘ue-CH—CH -(’H 51 -‘22 IIT

' ien la que Rz, *3 y R4 tlenen los 81an1ficados anterlo—;’ -

' res, Ne representa magn651o 0 una de sus aleaciones, v e

y R rep"esentan un grupo ‘

2 3

.deuque Ri,.Rz_y R3 no HBCBSLtan ger dlstlntos y sus’

sales,écidas de lecldn.“

Este 1nvento propor01ona tamblén'un procedl-

mlento parg la obtencldn de los compuevtos I anterlo~_~j*'

res,‘Cdracterlzwdo porque -un derivado de tlazantona

e




iftérloo, succinlco, maleico,

'lfibenzoico, metanosulfdnlco o ”umérico.

’ El prooedlmlento que estevlnvento 8e ref1e~
.re, puede reallzarwe, por egemplo, de tal modo quo una E
 1115;; y»wsolucidn de cloruro de dimetllamanbropllo en un eter
R _iciollco anhidxn, por- egemplo tetrahldrofurano, se mez cla; o
;”con torneadurss de’ magne 10 que se. huydn actlvado con’ T
- vapor de ‘iodo. . Sun31gu1entemente, la. mezcla de’ reaccidn :
se callenua 2 ebulllclén,'aometlda 2 refluao, durante _
i 20. -_£ .variss horao. Ln lugar de mmgnes1o actlvado con 1odo, es"
o  -tamb1én POnlble usar una, dle3016n magne31o~cobre (de

::acuerdo con’ Gllman). El derlvado de tloxaatona de. ‘1a.

'7-.formu1a II se- aﬁade luego a 1a solucldn Grignard

:?resultante, y la mezcla de rea001dn se cﬁlleﬂta durdnte




vaarias horas. Luego, se: elimlna el dlsolVente en vacio,

”—,:la mezcla de reacc16n se tca"a con gluclén acuosawdeg,

Los derlvados de tmaxanteno a ue este 1nven—r~"
q

Q:to e reflere, son oleaglnosos o sdlldosmaﬂla temperatura

“4ﬁamb1ente, constltuyen compuestos ‘bdzigos: que forman sales |

'”fcon 1os &cmdos, la mayorla ae las cuales son crlstallnas“

'?f25;;ffif:y estubles a la temperatura ambiente.-f" ,
' S Los derlvados de tlaxanteno I anterlores,“
’ tlenen propledades farmacodlnémlcas 1nteresantes. Por

’fTegemnlo los compuestos de 1os ejemplos son potencladores

",de lqs narc031s, y poween efectos adrenolitlcos,ﬁsedantes,

- 30 antlhl taminlcos, antlplrétlcos e hlpotérm1006o_d



: Log dQPIVadOS de tlaxantona de la formula II
utlllzados como materlales de partlda, se producen al con-‘:lf
] denshrse un- ester de écldo tlosallclllco con un S-alkll-
_ » ug -bromo-tlofenol que contenga por lo menos cuatro étomos
'M.S&?‘ i;g de carbono en el grupo. alkllo, v el produoto de reacc16n
“ o se'uomete a trattmlento ciollco oon ox1cloruro dc fosforo,

0 con preferen01a, se condensa con. écmdo tlosallcillco y

un carbonato “de metal qlcalino, y el produoto de reaccidn

se trata ciclicamente con cloruro de tlonllo/cloruro de
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S -11 &antenol—(9). Punto~de fus16n:ll!

bromo ¥ -ge tratan durante 1~L/4 horas con una solucldn -
‘de 12, 16 g, de clorulo de dimetilamlnopropll y 30 - fi' S
gotas de bromuro de etllo en 30° cc. de tetrahldrofurano.%n
Después de cue la rea0016n exotérmlca 1n101al L) haare :
ducmdo,’ se. reallau el caldeo hasta 1a ebulllcldn con. re~.f¢
fluao durrnte 3 horas, hduta que todo el magn931o ha :”_
entrudo en solu016n. Por medlo de . un aparato dalextrac—”l
eldn, se aneden 5,52 g.‘de 2—met11mercanto—tidxantonﬂ:yff
-ge reallza a cont1nuacmdn el caldeo a ebulllcldn Y. oon ' “-~¥
relluJo, durﬁnte 15 hoggs. Después de la flltra01dn, se’
pora la solucldn en. vacio, el compuesto organo-mag-_
nésico se trata. con- una soluomdn de eloruro amdnico a:
la temperatura del hlelo, y el producto de rea001dn se
.extrer con acetato de etllo. Después de SeCmT el extrag-
to,’se separu por dcst11a01dn el dlsolvente y el uCQité‘

reutunte ge. nlua con eter'ae petroleo, por ouyo medid

drlsﬁullzm el 4_metilmercqpto~9~(r'-dlmetilam nogropll)*
;5-1199 después de’




"JEI\IPLO 2 2-met11mercupto-9-(w-me all-f

'f“-4 )—tl&&dﬂt@ﬂO.-;’

‘f“f’337  fff"ﬂ~ En’ un aparato completamente desecado, se cubren
‘ »;j4,86 g . de - torneadurgs de magneslo, que ‘86 huyan sec&do B

ﬁ ‘J T B SR :a 1209 ¥ ge hayan activado con vapores de 1odo, con 50 cc.

~de tetrs hldrofurano absolato que; eontenga sels motas de
‘}-.g' fjuf :bromo, ¥ se tratan duranﬁe 1—3/4 horas con una ‘solucién |
- Ade 26,7 g. de- l-met11—4~cloro-plner1d1na en 50 cc. de te-f
"trahldro:urano bsoluto, Después de lo dicidn completa, f
"f';" ?lO;' ‘ ;~'»de este producto, se oallenta a’ ebulllcidn, con refluao, o
R 4%;;- durante otras 14~1/2 horas, con lo cual se dlsuelve el E

‘.,mawneaio. Por medlo de un aparato de extrac01dn, se ana-??

ffden 11,07 g. de Z-metllmercqgto—tlaxantona y ascontlnua-5'

L “¥17016n se reallza ol caldeo a ebulllcldn, durante 15 horas.
‘*rj;S}ﬁ;,;;ﬂfDespués de la filtra016n, a solu01dn se reduee ‘de volu— .
" -men en VQCIQ, el compuesto organoqmagné51co se trata ;x;

f_;con une. soluoidn de cloruro amdnlco l temperatura delﬂf

A{_f,w*?>‘” ‘ '-Ehlelo, y el producto de reac016n se extrae con clorofor-

‘;Em't Bl e tractorque se ha re&u01do pequeno volumen, sef»,

'2O;Lf“inffcromwto fdflu en 6x1do de alumlnlo por cuyo medio g8 .
: ,'obblene, por lev1gac1dn oon cloroformo, Z—metllmerc pto"
= _ﬁ-9-(N-met11—p1per1dil-4 )—tiayantenolw(9) “El- comnuesto,°

-despuds de- recr¢st 1iza01dn on’ etanol absolubo, funde a"

m if r7i }:1 ;;fAl98~198 59 ‘Be- cdllontanma“ebulllcldn, con- refluao,



Con obgetonde,obten riel acetato, el dérivado

'fj*‘de tla antono se mezcla con una cantldad eoulvalente,de

B ”%'u01do acétloo glacxal, en Ster abvoluto..Después ae la re-
10, frlgerac1dn, cristdllza el acetato de 2—met11mercupto~-‘xA :

9 (N-metll-plperldilideno—4 )-tiaxanteno, punto de” fu—/”

o ‘po T A *'73'{: !
‘@' :iV : ':v“f . ‘  . Desorlta C‘u;i:":).cler:.‘bemerrl‘.e 1a naturaleza del 1n~
| .15._Jiff' vento aul como la,manera de reallzurlo en la préctlca,
’ debe haoersc constur que los pwocedlmientos bnterlormente
inqicados son pu@ceptibles de modlficuclones de detalle,

en cuanto no lteren su prlnclplo fundamental nTambién se

‘;hace constar que el 1nvento se reflere 5 una sollcltud,

5?Qw3””; de p tente presentad en Sulza “Goh. fecha:ﬁSHde Febrerq

lo que cons»lﬁuye la esen01a del referido

invenho y pow lo- oue se ollclta Patente de Invenv16n por
- _20mgypu en Esnana.ﬁ"PROCLDIuITNTOHD%QOBT]NCION Dp DERIVA—;
“.-DOS D TIAXAWTﬂNO"' dars cterizéndose por 1o 31guiente. :

',iﬁ€‘”ijf' S lees Procedlmlento de. obtencién-de dex qudOS

de tlax.nteno, cgracterlz do'pqrquetdlghos;prgductqs

Justan g la ¢ormula eneral~




fide que Rl, R y ? no'es pre01so que sean dlstlnt ;‘

3.

01onar con un compue to organo~metéllco de la formula:vi~
veneral ) ' e
* Hal-io=G Hf.CHQfC?%ia—lIIfRé. .

‘”<ﬁo de reuc01dn se hidrollza par dur un derlvwaowde

. t a\antenol de lu formula 5eneral
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