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PATENTE DE INVENCION 

por VEINTE años

a favor de D. Artur PEREIRA DA LUZ 

de nacionalidad portuguesa

residente en LISBOA (Portugal) Rúa Luciano Cordeiro, 41 

por: "PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR COMPUESTOS HETEROCICLI- 

COS SUSTITUIDOS"
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M e m o r i a  d e s c r i p t i v a  

Esta memoria se refiere,com o su enunciado indica, a 

un procedimiento para preparar compuestos h eterociclicos 

sustitu idos, derivados de la s  3?5 dioxopirazolidinas co­

rrespondientes a la  formula general:

R

Los compuestos h etero ciclico s, tanto los de an illo
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pentagonal como exagonal, se caracterizan por ser compues­

tos de cadena cerrada cuyo a n illo  o en alguno de e llo s , hay 

uno o más elementos d istin tos de carbono.

Las combinaciones más importantes con a n illo s  de cin ­

co átomos, siendo uno de ellos d istin to  al carbono, son: e l 

Furano, e l Tiofeno y e l Pirroe cuya fórmula es

NH

Sustituyendo un grupo CH del Pinol por nitrógeno se 

obtiene Imidazol o su isómero Pirazol.

El Pirazol adiciona dos hidrógenos y forma la  Pirazo-

lin a .

Por otro lado lo s  hidrocarburos aromáticos de cadena 

cerrada, guardan estrecha relación con e l benzeno y este, 

como sus derivados, reacciona fácilmente con el ácido n í­

tr ic o  para formar nitrocompuestos aromáticos.

Uno de estos nitrocompuestos es el nitrobenzeno que 

mediante reducción en medio a lcalin o  se descompone en azo- 

benzeno e hidrazobenzeno de fórmula CgH -̂ NH-NHCgĤ .

Sabido es que en un hidrocarburo benzenico la  elim i­

nación de un átomo de hidrogeno, dá lugar a un radical mo­

novalente que se denomina en general a r ilo  s i  la  valencia 

corresponde a un carbono del núcleo benzenico.

Combinando lo s  compuestos anteriormente descritos, 

nos encontramos de nuevo ante la  formula general en la  cual 

"R" representa un grupo alquilo  o a r ilo , sustitu ido o no, 

o bien cualesquiera otros grupos ta les  como lo s: a lco xi, 

a c ilo x i, amino, alquilamino, acilamino, h id ro xia lq u il, a r i-



lazo , mercapto, s u lfa n il, núcleos condensados o heteroci- 

c lic o s .

"R' ,̂ representa en la  fórmula un grupo alquilo  de 

5 á 6 átomos de carbono.

El método de producción consiste en hacer reaccionar 

e l derivado respectivo del hidrazobenzeno (con el grupo "R" 

debidamente protegido, o no, según los casos) y e l d icloru­

ro del ácido.n-alquil-halógeno malónico, según el método de 

Mukherjes y Gupta para compuestos análogos en que "R" r "H" 

(J. INDIAM CHEM. SOC. jO 841 (1953)

Para la  mejor comprensión de cuanto antecede a t ítu lo  

de ejemplo; preparamos:

1 (p -h id roxifen il-2 -fen il-4 -n -b u tilp irazo lid in a-3 ,5- 

diona).

Se toman 72,5 grs. de p-acetoxihidrazobenzemo en 3OO 

mi. de éter bien seco, añadidos gota a gota con agitación 

a 80,0 grs. de dicloruro de ácido bromobutilmalónico en 

900 mis. de una mezcla de d ie tila n ilin a  a l 10% y éter a l 

90%.

Tras doce horas de reacción, durante la s  cuales se ha 

mantenido la  temperatura aproximadamente a cero grados cen­

tígrados, la  mezcla se extrajo tres veces con 150 mi. de 

sosa caustica 2N y los extractos alcalinos combinados se 

agitaron con 150 mi. de éter.

Después, se elevó la  temperatura de la  solución acuo­

sa a 503-609 C. para h id rolizar e l acetato, y, una hora más 

tarde, se trató  con carbón vegetal, se f i l t r ó  y se añadie­

ron 75 mi* de ácido clorhídrico concentrado.

Se extrajo la solución acuosa con 350 mi. de acetato



de e t i lo ,  y e l extracto orgánico se secó durante doce ho­

ras sobre su lfato  de sodio anhidro.

Por evaporación del solvente a presión reducida, se 

obtuvo por re crista liza c ió n  y precipitación con eter de 

petróleo con benzeno, más e te r, los c r is ta le s  del producto 

deseado,

Rendimiento: 39 gr* (55%)*P"Rto de fusión: 123-8^0.

De lo  que se deduce, que estamos ante un procedimien­

to nuevo de obtención de derivados 3,3 -dioxopirazolidinas 

según la  fórmula general, rentable a todas luces para pro­

yectarlo  a escala in d u stria l, debido a la  economía que su­

pone e l uso de los componentes que entran en la  reacción, 

e l  poco tiempo empleado en e l proceso químico y el rendi­

miento que se obtiene no conseguido en el momento presente 

por ninguno de lo s  procedimientos conocidos para la  obten­

ción de compuestos h eterociclicos sustitu idos.

Descrita suficientemente la  naturaleza y objeto de 

la  presente invención, así como la  forma en que la  misma 

puede yer llevada a la  p ráctica, se hace constar que en la  

misma podrán variar componentes, temperatura, tiempo de 

reacción, agentes c a ta lít ic o s  y en general aquellos otros 

d eta lles accesorios o secundarios que no alteren, cambien 

ni modifiquen la  esencialidad propuesta.

Los términos en que queda redactada esta memoria, 

son ciertos y f i e l  re fle jo  del objeto d escrito , debiéndo­

se tomar en su sentido más amplio y nunca en forma lim ita ­

tiv a .

N O T A

Se declaran de novedad y propiedad en España, el con-
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tenido de las siguientes:

R E I V I N D I C A C I O N E S  

13. -  Procedimiento para preparar compuestos hetero- 

c ic lic o s  sustituidos,esencialm ente caracterizado por em­

plear e l  método de hacer reaccionar e l dicloruro de ácido 

malónico disustituido en e l átomo de carbono metilánico 

por un grupo b u tilo  y por un halógeno, y e l  derivado apro­

piado del hidrazobenzeno para preparar compuestos de la  

fórmula general
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En la  que "R" pepresenta en grupo alqu ilo  o á r i lo , su sti­

tuido o no, o cualquiera otros grupos ta les  como lo s  alco- 

x i ,  a c ilo x i, amino, alquilamino, acilamino, hidroxi, hidro- 

x ia lq u il, a rila zo , mercapto, s u lfa n il, núcleos condensados 

o heterociclos y que "Rl'* representa un grupo alquilo  de 

3 á 6 átomos de carbono.

23. -  Procedimiento para preparar compuestos heteroci- 

c lic o s  su stitu id os, según reivindicación primera y caracte­

rizado porque en la  fórmula general "Rl" es un grupo n-buti- 

lo  y "R" un grupo hidroxi en posición para.

33.- PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR COMPUESTOS HETEROCI- 

CLICOS SUSTITUIDOS.

Todo e llo  conforme se describe y reivindica en la  

memoria que antecede que consta de SEIS hojas escritas  a
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