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El objeto de la. patente principal R- 261,010 

es un procedimiento para la. preparación de compuestos de oxo- 

diacepina, eventua.lme.nte sustituidos por anillos de benzol, 

de le. fórmula

Ri

(I)

significando Rg hidrógeno, un grupo alquilo con un máximo de 

5 átomos de 0 ó un grupo de aralquilo, eventualmente sustitui­

do, X une, cadena normal o ramificada, de carbono con un máximo

de 5 ánomos de C, e Y un grupo amino dialcuilado, por ejemplo,!
)

un grupo dimetilamino o dietilamino o un grupo cicloalquil- ¡ 

aiuino conteniendo, dado el caso, más hetero-átomos, por ejem- , 

pío, ui grupo pirrolidi.no, piridino, morfolino ó Ng-metil- 

piperacino, de derivados cuaternarios de amonio de los mencio­

nados compuestos, así como de sales de estas bases.'
i

Estas combinaciones se obtienen cuando se cicli-'
¡

zan o-amino-o'-carboxi-difenilaminas, que adicionalmente pue- i
i

den ser sustituidas en los anillos de benzol, de la. fórmula
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X-Y

significando R hidrógeno o un grupo bajo de alquilo y R^ hi- ¡ 

i di'ógeno o un grupo alquilo con un máximo de 5 átomos de C ó 

un grupo aralquilo, eventualmente sustituido, o derivados cua- 

/ ternarios de amonio de estos compuestos, mediante desdobla­

miento de agua, respectivamente de un alcohol, y el producto 

¿e ciclización, eventualmente en la posición 10, se alquila 

o aralquila.
Como ulteriores sustitutos en los anillos 

! de benzol se consideran especialmente átomos de halógeno, así ; 

como grupos de alquilo, alcoxi o slcuilmercapto conteniendo

,j ce 1 a, o átomos de 0 *
¡;' Se he hallado ahora, que dos compuestos co- :

' rresi ondientes a. la definición dada, arriba, pero que no están:

citados expresamente en la. memoria descriptiva uei invento áe '

! la. pí tente principal, es decir la. j

!.' 8-/^-dimetilaC'ino-etil-S-metil-ll-hidroxi-
I 5-dibenzo-/U,_^/l,4/- diacepina

: y 1 a

¡ 5-/7-dimetilcnino-etil-3-metoxi-ll-hidroxi-
I 8-dibenzo-^b,e//T,4/- diacepina,

y además la 5-/?-dir¡:etilaHjino-etil-3-trifluor-metil-ll- :
I bidroxi-5-dibenzo-^,_e/[¡/l, JÓ/-diacepina,

j asi como las sales de adición de ácido de estas bases, poseen
i
¡¡ una acción especialmente excelente como antihistamínicos.
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El objeto del presente Oertifica'á'o áe íd'ioi^n 

es, por lo tanto, un procedimiento para, la obtención de com­

puestos de la. fórmula III í

(III)

en oie R' significa un grupo H^etilo-, metoxi o trifluormeti- 

lo, ásí como de las sales de adición de ácido de los mismos, 

caracterizado porque se cicliza una o-amino-o'-carboxi-dife- 

ni lamí na. de la fórmula. IV

R'-

0R
!

(IV)

con desprendimiento de agua, respectivamente de un alcohol, } 
significando R hidrógeno o un grupo bajo de alquilo y R' te- ' 

niendo el significado antes mencionado, obteniéndose el pro- . 

ducto de reacción como base libre o en forma de una sal de ¡ 

adición de ácido.

Si en la fórmula IV es R un grupo, alquilo, se : 
efectúa espontáneamente el cierre de anillo, por lo menos de 
modo parcial, por ejemplo en la formación del grupo de :
o-amino por hidratación de un grupo o-nitro. Para, completar ¡
la reacción, sin embargo, se recomiende el calentamiento pos­

terior, lo cue puede ocurrir en ausencia o en presencia de 

un disolvente, como xilol. Si se parte de los ácidos libres,

¡



es decir, si R es hidrógeno, ee realiza generalmente el

cierre del anillo sólo bajo fuerte calentamiento.

Entren en consideración como ácidos 

la formación de sales de edición de ácido, por ejemplo 

drációos ce halógeno, ácido sulfúrico, ácido nítrico,

para 

, di­

ácido

!

fosfórico, ácido acético, ácido oxálico, ácido maiónico, áci­

do succínico, ácido mélico, ácido nialeínico, ácido tártrico 

o ácido toluolsulfónico.

EJEMPLO 1 .
13,5 g. de E-/3-3imetilamino-etil-2-íiitro- 

4-metil-áifenil-amin-S'-carbonácido-etiléster,
se nidrata. con 2 g. de níouel de Raney y 0,7 g. de carbón de 

paln.dio al 5% en 60 mi. de alcohol fino a temperatura ambien­

te y presión ordinaria. El amino-carbonácido-ctiléster crudo 

obtenido después de separar el catalizador por filtrado y 

condensación del producto filtrado, se calienta con 70 mi. j 

de xilol durante 16 horas en contracorriente. Duspués de adi-' 

ción de 15 mi. de acido acético glacial se expulsan los com- ; 

ponentes volátiles con vapor de agua y la solución acuosa, 

restante se clarifica con carbón activo. Se recibe en cloro- 

forno la base precipitada, con amoniaco, se deseca el extrac­

to de cloroformo después de lavar dos veces con agua, sobre

sulfato sódico y se condensa. El residuo seco puede crista­

lizarse desde éter-petroiéter. Se obtiene 6,5 g. (60% de la ;í
teoría) de 5-/3-áimetilamino-etil-8-metil-ll-hidroxi-5- ¡

dibenso-/b,e7)Jf,47-gia.cepina. cono prismas macizos con el pun-¡ 

to d3 fusión de 165-167^0. ¡



EJEMPLO 2.
Análogamente al ejemplo 1, se obtiene a Par­

tir de 9,8 g de -dimetila'm'ino-etil-2-nitro-4-metoxi-di- 

fenila.mino-2'-carbonácido-etiléster, 4,4 g (56% de la teo­

ría! de 5-/?-dimetilaalno-etil-S-Bietoxi-ll-;iidroxi-5-dibenzo- 

^B,j^/T,4/-dia.cepina como granos macizos con el punto de fu­

sión de 157-15900 (desde acetona-petroléter y éter-oetrol- 
éter).
E JEf PLO 5.

Análogamente al ejemplo 1, se obtiene a par­

tir de 10,0 g. de N-/<?-dimetilaüdno-etil-2-nitro-4-trifluor- 

R!et;!-difenilamino-2'-carbonácido-etiléster, 4,8 g (58% de 

la teoría.) de 5<y%-dimetil-amino-etil-e-trifluormetil-11- 

hidroxír5-di'benzo-¿U, e/)/r,4/-diacepina-monohidrato con el 

con el punto de fusión 170-172°C (de éter-petrol-óter).
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El presente Certificado de Adición, 

consta de les siguientes reivindicaciones:

1.- Mejoras introducidas en el objeto 

de la patente principal MS 261.010 concedida por "Procedi­

miento para la preparación de compuestos heterocíclicos 

sustituidos con una base", consistentes en un procedimiento 

para la preparación de compuestos de la. fórmula

en <;ue R' significa un grupo metilo, metoxi o trifluormetilo, 

así como de sales de adición de ácido ,de los mismos, caracte­

rizado porque se cicliza, con desprendimiento de agua, res­

pectivamente de un alcohol, una o-amino-o'-carboxi-difenil- 

amina de la fórmula, OR
!

en que R significa, hidrógeno o un grupo bajo de alquilo y 

R' tiene el significado arriba indicado, obteniéndose el pro­

ducto de reacción como base libre o en forma de una sal de 

adición de ácido.
2.- Mejoras introducidas en el objeto de 

la putente principal número 261.010, concedida, por "Procedi- 

mien <o para, la preparación de compuestos heterocíclicos sus—



titulaos con una. base".
Sep.ún se describe y reivindica en la. 

presente memoria descriptiva, la que consta de ocho hojas

- o-o-o-
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