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Este invento se refiere a nuevos derivados ciclados del ácido 
o-carboxibencenosulfónico y a un método para preparar los mis­

mos.

Un gran número de derivados sulfamoilicos de la sacarina diuré­
ticamente nctrvos, represenvaaos paroraIr-onte por j.a ror*-*uj.a:

POOR.
QUAUTY
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ce describen y reivindican en la patente B.U.A. 2,057.033. Ih dicha pa­
tente el significado ¿e 3** se define coco seleccionado de entre el grupo 
que consta de hidrógeno, un radical alquílico inferior, un radical.alque- 
nilo inferior, un radical fenilalquilo inferior, un radical alcanoilo in­

ferior, un radical fenilo-alcanoilo inferior, un radical omega-halor^-Iqui-
lo inferid radical omega-hidroxi-alquilo inferior, un radical omega-

(mcno-alquilo inferior-amino)-alquilo inferior, un radical omaga-(di-al 

quilo inferior-amino)-alquilo inferior, un radical ouega-piperidil-alqui- 
lo inferior, un radical omega-pirrolidil-alquilo inferior, un radical o- 

10 r.ega-morfolinil-alquilo inferior, un radical omcga-carbo::i-alquilo infe­
rior, un radical omega carbalcoxi-alquilo inferior, un radical omoge-car-
bo::i-alcanoilo inferior, y un radical omega-carbalcoxi-alcanoilo inferior.

2De los anchos significados bien definidos dados para R", se podría llegar 
a la conclusión, que esta enmaeración es limitativa con respecto a las 

15 propiedades diuréticas Re los derivados sulfamoilicos del tipo descrito.
Sin embargo, so ha encontrado que los compuestos representados por la for­
mula ¡

C tt

II

. /

s-'C

en la cual: R representa un radical alquilo o un radical arilo, aralquilo, 
bifenililo, cicloalquilo o cicloalquil-alquilo substituido o no, que tie­

ne hasta 12 átomos de carbono, y X representa un átomo de hidrógeno o un 
substituyante ¿o sulfamoilo, son también valiosos agentes terapeúticos, 

que muestran principalmente propiedades diuréticas y/o caluréticas. la 

actividad diurética, se revela especialmente en compuestos que tienen el 

grupo sulfamollo.
Además, se ha.encontrado que varios de los nuevos compuestos, son útiles
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a causa de mostrar actividad antihipertensiva, 
Correspondientemente, sin embargo, sacarinas H substituidas, que no tie­

nen substituyentes 

Así, la N-í'cnacir-

en el núcleo bencénico, se describen por Hyuji,4be. 

sacarina se da a conocer en la patente japonesa 3^381

(1.958) (compárese C.A. 54, C.57C e (1.360), mientras que la -benvoile- 
til-sacarina, se menciona en el J. PAnrm. Soc. Japan, 76, 1058 (1.9c3).

Ademas de lo anterior, 

gún el invento, pueden

se ha encontrado que les derivados de sacarina, sc- 

convertirse por reacciones sencillas en compuestos

represcnuaaos por j.a rormuia:

III

pg en la cual, R y X tienen los significados definidos anteriormente, y
es un átomo de hidrógeno o un radical alquilo, alquenilo, alqninilo, aral- 

quilo o un alquilo o aralquilo ceto-substituídos, que contienen hasta 9 
átomos de carbono.

isa

Además, estos compuestos son nuevos, y muestran efectos farmacológicos sima, 
lares a los de los materiales de partida representados por la fórmula II. 

ge ha encontrado que, en general, la actividad de los derivados que contie­

nen un anillo de seis miembros, es más fuerte que la de las sacarinas de 
cinco miembros. Los compuestos del invento son de particular interés a 
causa de su baja toxicidad.

Los nuevos derivados, se pueden preparar por los métodos conocidos per se, 

para compuestos análogos. Particularmente apropiado, es el método que com­

prende la condensación de una sal apropiada, preferiblemente una 
metal alcalino, de derivados de sacarina de la fórmula:

sal de

30

o -
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con en estes* reactivo de un aleono! LC-CH^-CCH, teniendo R y X los sig­
nificados definidos anteriormente.

nos derivados de sacarina asa obtenidos, pueden, convertirse en las benao— 
tiacinonas de la fórmula 111, por analojia con un método indicado.por 
Ilyuji .Loe y otros, J. Fhara. Soc. Japan, 73, 1CSG (1.3S6). -

este .eeuodo, el der3.va.do <de sacari^ia se calienta en alcohol con un ex­

ceso de alcohólate sódico, después de lo cual la bensotiacinosa forreada 
se t.rsla# g m  Ci..̂ argo, se ¿¿a encc¿.¿raao í¿ue puede ser útil efectuai* la 

reacción en disolventes anhidros distintos del alcohol, tal cono dimctil- 

fomauiüa o piridina. Haciéndolo así, los rendimientos tienden a ircre- 

-c.¿o(.̂ *ae, ĉ l ..íaŝ ô ¿lempo .pie se esorenen proa.!.ctos ..a*s caires#
. e tA c* . '. . . . .  o A .4*.̂ ..A n?e el ^ v i  tû  o*. . .  .* o . . .  aesĵ aê j, o r los i**c—

electrolito y agua en la orine.. Se examiné al Mismo tiempo la influencia 
sobre el pll de la crina. Los resaltados obtenidos se indican en las ta­

blas 1 y 11; los valores indicados en ellas, representan las diferencias 

...odias en la excreción entre los animales tratados y de control en las 

condiciones de selección. La excreción de electrolito se da en miliequi- 

vn.ion&os y ia excreción de agua, en mililitros, ámeos por ng. ae poso col 

cuerpo do los animales ensayados.
Un la columna éltina, se indica al grado' de aumento o disminución del pH 
no la orina expulsana.

Para comparar las propiedades diuréticas con las de un compuesto de la 
técnica anterior, se determinan los mismos factores después de la adminis­
tración de una dosis igual de clorotiacida, un diurético bien conocido ¿Leí 

tipo de la bensotiadiacina. Los valores siguientes, ce han encontrado en 
este compuesto en las condiciones de selección para Ha, K, Cl, II,-,6 y Ph: 

1,4 , 0,1 , 1,6 , 8 , y-0,4 respectivamente.
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Los efectos de los nuevos compuestos sobre la presión sanguínea, se han 

examinado en ratas experimentalmente hipertensivas (ratas Goldblatt). Pa­
ra ello se midió la presión sanguínea por el método del rabo-pletismomé- 

trico, como se describe en la Acta phys. Pharm. Neerl. 3, 472 (1.954).

Se han observado efectos significativos (esto es, una disminución en la 
presión sanguínea de 10 asa. de mercurio por lo menos) en los compuestos 
2, 3, 4 , 5 ,  7 y 8 de la tabla I, y en los compuestos 7, 9, 16, 17,* 19 y 

20 de la tabla II en una dosis oral de 40 mg/kg.

Los siguientes ejemplos, que describen más exactamente la preparación de 
algunos de les nuevos compuestos, según el invento, son sólo ilustrativos 
para los métodos que pueden usarse, y no tratan de limitar el invento, a 

los métodos particulares o compuestos dados.
Con respecto a las tablas, se debe recalcar que los derivados mencionados 

en ellas.no ce indican con el fin de limitar el invento, sino solamente 
para mostrar las propiedades útiles de los compuestos dentro del propósi­
to de la fórmula general.'

2-fenacil-S-cloro-6-sulfamoil-sacarina
A una solución de 8 gramos de S-cloro-S-sulfamoil-sacarina en 50 mi. de 
dimetilformamida, se añaden 1,3 gramos de una suspensión al 50% de hidruro 
sódico en aceite mineral. Después de completarse la reacción (entonces 

los granos de hidruro sódico han desaparecido y la efervescencia ha fina­
lizado), se añaden 5,4 granos de bromuro del fenacilo y la mezcla se agi­

ta durante una hora a una temperatura de 13C2C. Después de enfriar, la 
mezcla de reacción ce vierte en 250 mi. do agua con agitación. La 5-clo- 
ro-5-culfa:..oil-2-fenacil-sacarina precipitado, se cristaliza en dinetil- 
forcamida. Punto de fusión 2S1-S528C. -

2-(p-bromofenacil)-5-cloro-6-sulfamoil-sacarina
En la siicma forma como se describe en el Ejemplo 1, pero substituyendo el
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bromuro do fenacilo por el bromuro ge p-broaofenacilo, se obtiene la 2-íp- 

bromofeaacil)-C-eloro-3-sulfauoil-eaearina. Punto de fusión 35S-270S-C.

2-(2-omo-2-ciclopentil-etil)-5-cloyo-6-sulfa;ncil-sacarina  ̂-,
¿e transíorina una solución de 85,5 granos de 5-cloro-3-sulfamoil-sacarina 

en ICC ul. de draetilformamida, en una solución -de la cal uonosidica de 
dicha sacarina con la ayuda de una suspensión al SO/á de hidruró sódico, en 

aceite ,.d:ieral. d ésto, se añaden 17,3 gramos de ciclopcntilclorometil 

ce^ona j -̂.ê cla se Cc^laenca atirante una ñora on^re y IcO^O. .̂ .-csp-uos 

de enfriar, la uescla se vierte en agua y el precipitado formado se.lava 

con agua, se seca, se lava con éter de petróleo y se seca de nueve.. La,

2- (2-oxo-2-ciclopentil-etil)-5-cloro-8-sulfamoil-sacarina, obtenida se ' 
cristalina en ácido acético. Punto de fusión 248-2492C.

3- bcnsoil-3-cloro-7-sulfamoil-5,4-dihigro-l,2-bcn.sotiacin-4-ona-l,l-dic::ido. 
A una solución caliente de 0,6 gramos de metilato sódico en 4 mi. de alco­

hol absoluto, se añaden 1,5 granos de 2-íenacil-5-cloro-3-sulfamoil-sacari- 
na. mésela so caj-ion^a a cC-- durante o icmucos y aespues ae esto, se 
enfría a la temperatura ambiente.

La solución rojo intenso, se acidifica con ácido clorhídrico diluido hasta 

.ue el color cambia a amarillo. Por adición de agua a la ríesela, precipi­
ta el 3-benscil-3-cloro-7-sulfamcil-3,4-dihidro-l,2-bensotiaein-d-ona-l,1- 

diéuido formado. 31 compuesto so cristalisa en n-butanol. Panto de fusión
Q

5-cicloncntilcarbouÍl-6 -cloro-7 -su lfaaoil-3 ,4 -d ih idro-l,S-bcnsotiacin-4-

ona-1, I-d ióx ido .

Una solución caliente de 5,4 gramos de m.etilato sódico en 40 mi. de alco­
hol absoluto, se vierte en 8,1 gramos de 3-(2-c::o-2-ciclopentil-ctil)-E- 
cloro-S-BHlíamoil-sacarina, después de lo cual la mésela se calienta a
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OO^C durante 3 minutos. Después de enfriar, se acidifica la solución, con 

lo cual el color cambia de rojo a amarillo. Vertiendo la mésela en agua? 
aparece un precipitado que ecasta ¿e 3-eiclopentilcarbonil-C-cloro'-7-sul- 

fa'uoil-o,-l-dihidro-l,S-bensotiacin-4-ona-l,l-dióxido. 31 compuesto Se cris 

5 talisa en metanol acuoso. Punte de "fusión 221 - 223SC.

S-(trimetilac&til)-C-oIoro-7-sulfamoil-3,4-diIiidro-l,2-5easotiacin-d—ona-

A una solución de 1,0 gramos ce 2-(g-oxo-3,3-dimetil-butil)-3-clo3rp-Cr¡sul 
10 famoil-saoarina en 5 mi. de dinetilformauida, so añaden con agitaci$¿\C,S 

granes de uetilato sódico. Le*, mésela se calienta hasta que toma un Color 
obscuro. Después de unos 1E minutos, la Mezcla ce vierte en 50 mi. de n- 
gna, o. la cuai so ñau añadido previamente o mi. ae < .creo cíor¿üarico c* i..

31 precipitado amarillo, se cristaliza en metanol acuoso, obteniéndose pu­

la ro el E-(trimetilacetil)-3-cloro-7-sulíamoil-5,4-dihidro-l,2-bensotiacin2

4-cna-l,l-dióxido que funde a-2C23C.

3JEMPLO 7
2-metil-3-ciclopentilcarbcnil-6-cloro-7-sulfasnoil-3,4-dihidro-I,,2-benzotia 

c m — ona—1, i—dioxmo
2C A una solución de 2,1 gramos de "-ciclopentiícarbonil-G-cloro-T-sulíamoil- 

3,4-dihidro-l,2-bensotiacin—l-ana-l,l-dióxiüo en 4 mi. de dimetil forma- 

mida, se añaden C,24 gramos de una suspensión al 5C% de ñidruro sódico en 

aceite mineral. Cuando el desprendimiento de hidrógeno ha^terminado, se 
añaden 3 mi. de yoduro do metilo, después de lo cual, la mezcla se calien- 

2E ta a CESO aproximadamente durante 1 hora.

La mezcla de reacción se vierte en agua fría y"el precipitado que consta 

de 2-metil-S-ciclopentilcarbonil-C-cloro-7-sulfamoil-3,4-dihidro-1^2-ben- 

sotiazin-4-cna-l,l-di6:;ido, se rocristalisa en metanol acuoso.
Punto de fusión 214-213SC. 

oC BJ3KPL0 S

7
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-be..-cil-3-acetil-C-cloro-7-sulfa-:oil-3,4-Rihidro-l, 2-bcnsotiazin-4 -ona-

¿n una uescla de 20 ¡al. de agua y 2 mi. Re hidróxido sódico acuoso 1 II, 

se disuelven C,7C graíxos Re 3-acctil-e-cloro-7-culfauoil-3,d-dihidrp-l,2- 
bensotiacin-4-ona-l,1-dióxido, después Re lo cual se añaden 0,25 ul. de 
cloruro de beucilo. La mezcla se calienta con agitación a ecac durante 
dos Loras. Después de enfriar, la solución se acidifica con ácido.clor- 
n r e o  arlt-̂ rao. mi  ̂j'ecr^.'ij.or-caao, so separa por ^rlYracron y se 
rcerictalisa en una mezcla óe acetona y éter de petróleo obteniéndose pu­

ro el 2-boncil-3-acetil-S-cloro-7-sulfaMOil-3,4-diLidro-l,2-be.nsotiacin- 
óxido.'-1—01*0.-*̂ 1 —r* *! ¿!

1̂1 (30 LLO — Oíl. *

2-:.:etil-o-propionil-G-cloro-7-sulf ñmoil-3,d—diuidro-1,2-bcnsotiacin-d-ona-

De la misma forma que se Rescribe en el Ejemplo 7, substituyendo sin em­

bargo el derivado S-ciclopentilcarboailico por el 3-propionil-3-eloro-7- 
suliamca!—o,d—diarero—!,2—bcusotmcm—d*—ona—!,j.—saoxaRo, se obtiene el
S-uetil-C-propionil-S-cloro-T-sulfamoil-S,4-Rib.idro-l,S-bensotiacin-4-aas 
1,1-dióxido.

Punto de fusión 1C2-1G52C.
J. o

2-(2-oxoyroyil)-5-cloro-S-oulfamoil-sacarina
De la misma forma que se describe en el Ejemplo 1, substituyendo sin em­

bargo el bromuro Re fenaeilo por el bromuro de 2-oxopropilo, se obtiene 
la 2-(2-oxopropil)-5-cloro-S-sulfamoil-sacarina cruda. El compuesto se 

cristaliza en una mésela de acetona y eter de petróleo.

Punto de fusión 246-243SC.

3JELPÍX) H
2-(2-.cx¡:<be; til)-5-cloro-6-Knlfa* mil-sacarina '
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De la misma forma que se describe en el Ejemplo 1, substituyendo sin em­
bargo el bromuro de fenacilo por el bromuro de 2-oxoheptilo, se obtiene 
la 2-(2-oxoheptil)-S-cloro-C-sulfamoil-sacarina.
El compuesto crudo se recristalisa en metanol.
Punto de fusión 203-2C73C.

3-isGpropilcarbonil-C-cloro-7-culf a:.icil-3,4-¿ihidro-l, 2-bensotiacin-4-ona- 
1, l-diú::iáo

De la i.dsma forma que se ¿escribe en el Ejemplo 4, substituyendo sin em­

bargo el derivado de 2-fenacilo, por la 2-(2-o::o-3-netil-butil)-5-cioro- 

O-cclíauoil-sacarina, ce obtiene el 3-isopropilcarbonil-3-cloro-7-culfa- 
meil-3,4-dihidro-l,2-bencotiacin-i-ona-l,l-dióxido, el cual so recrista- 

jt-ica en me¿ano1,

Punto de fusión 2CS-2S8ec.

2-.metil-3-isopropilcarbcnil-3-cloro-7-sulfamoil-3,4-dihidro-l, 2-?3ennotia- 

cin-4-ona-l, 1-dióxido
De la misma forma que se describe en el Ejemplo 7, substituyendo sin em­
bargo el derivado de 3-ciclopentilcarbonilo por el 3-isopropilcarbonil-G- 
cloro-7-sulfamoil-3,4-dihidro-l,3-bcnsotiacin-4-cna-l,l-áióxido, ce ob­

tiene el 2-m&til-3-isopropilcarboníl-3-cloro-7-culíamoil-3,4-dihidro-l,3- 

bensotiacin-4-ona-l,1-dióxido.

Punto de fusión 17C-1719C.

2-mctil-3-acetiÍ-C-cloro-7-sulfamcil-3,4-dihidro-l,2-bensotiacin-4-ona- 

1,1-diíxido
De la forma que se describe en-el Ejemplo 7, substituyendo sin embargo el 
derivado de 3-ciclopentilcarbonilo par el 3-acetil-C-cloro-7-sulfancil- 
3,4-d.ihidro-l,2-bensotiacin-4-ona-l, 1-dióxido, ce obtiene el 2-metil-E- 
acetil—C—cloro—7—culfamoil—5,4—drhidro—1,2—Lenco¿iacin—4—onu—1,1—nio^,iao,

-  9 -



3079Í4
que funde a 250-25123, después de la cristalización en aetanol acuoso. 

S-etil-O-ncetil-G-cloro-T'-eulíaiaail-S ,4-diliidro-l, 2-bensotiacin-4-ora-

Ucuudo el L.étedo descrito en el D¿c:::plo 7, la sal sódica del 3-acctíl-G- 
cloro-7-sulfauoil-3,4-JiL.í 3ro-l, 2-!;onsotiacin—í;-onst-l, 1-dióxido, nrepa- 
r-.. .rr si con 1<.. ^ c o  ¿).̂ .sa'aro soc.-*-co, se e ¿ o  con  ̂o 1.. i*o ae e n —*

1c- en dÍL.etilforí.:ar.:ida corso disolvente a 602C. *

^eepues de la eristalísación en metanol, el 2-etil-5-acetil-G-clnro---7- 
salf a...oil-s, 4-diLidro-l, 2-bensotiacin-d-ona-l, 1-dióxido obtenido, _ .fundió

los otros compuestos ...eucions.dos en la tallas, so dan preparado de la nic­
as. ..or;..n como ce acccrme especnicamente anteriormente cujc*3i¿uyeí'n.o los 
;.a'.tcri.'.̂lcs í.propiados de partida por los usados en loe ejemplos preceden- 

60& *
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- TABLA, r

Influencia de los ¿criví.dos ¿c sacarina substituidos s 

sobre la excreción de electrolito y agua, y cobre e l pil

cgún la  fórnala 

de la  orina de

II,

ta, 3ÜCS La administración oral de 15 Kg/kg

5

10

11
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Influencia de los derivados de la bensotiaciua substituida segSn la ióy- 

) soaro s.t- oj%crec ron ae e ie c ¿ro 1 r 0 o y agua y so:.¡re , el 1̂ - de la 
orina de ratas, después de la a&.ánistra.ci3n oral de 15 ng/kg. J.

J.C

ensayad
to lo.: 
0 lo¡:

ición y tipo 
substituyen!

de
es

3foct OU :*¿GC.Í.0Oi3

O G 7
C-----
Na n Cl N.C pll

.  ̂ 1 . -CJI- ii SOJR^ i . 3 0 * 4.G 2C C --

- < o > - ^
!t ^ . 2 O.-i 3.5 13 - 0.3  *'

5 Ü1L. 11 !] 3.3 C.5 O . ̂i!; 1C 0.1  *

i n :: 1.7 0.4 l.S U - 0.3
,, -4-! T  ̂ r r n-í. # sj* 1.0

v-3- ü '0.2 0.5 1 - 0.1

7 6̂1 !! -3.1 -0.1 -O.E 0 -C .l

0 o::..-Cg::g - C1 u 0.4 0 3 0.2 1 c-

d C1 c.s 0.2 ¡̂r. í 5 -0.1

10 c.:^-Gg.^ Cl !! jL. 2 C.3 JL. u 7 0

11 Cli^ -Clk C1 n s.s '!v- . J 3.C 14 1.0

12 OJ^ u C1 0 3.3 0# ̂ S.S SI 1.2

1"* ^ 1 T. ^ 1 T
"*" t*y * *6. . G

14 Cl !! 0.4 ^ 0.3 2 0.0

15 ü..r,-C^-C.^ Cl !I 0.3 ü# 2 0 1 C. 0

1G Gi^-C=Ci^ Cl !! G. o -C .l r 3 0.1

17 5â üGC,..g =1 n - 0.1 e.c -0.1 -1 -0.1

Cl 5.0 c.c 20 1 .2
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Compuesto - 
ensayado *

. Posición y tipo de 
los substituyentes

. Efectos :.;edi'gos

2 - X- . - G - 7 . En - H Cl V - .pH.

le Cl aCgiiib.̂ 5.0 0.7 4.3 17 0.1
20 S*fi-**.O -Cg*-7 Cl t! 6.0 1.7 c.o 36 1.4
21 '"4^S Cl tt 4.7 C.G 5.4 2C Ö
22 CL.., " ^ 9  . Cl t. 4.1 1.4 2.7 23 1.3,
2.3 Ŝ*"ll Cl tt 0 * *4: 0.4 3.4 17 0^1
24 "^5"11 ' Cl H 2.6 0.8 1.5 11 2L2
25 6̂**13 Cl !t 0.8 0.2 0.8 3 _ 0.7
26 CHg 1 ̂Sj 'Cl 1.6 C 2 1.6 3 0.4
2? Ĉ"̂ 17 Cl . 3_.¿3. C. 2 1.3 3 0.1
28 ***c n8 17 Cl t! 2 p 1 0.4 2.1 16 0.6
23 -(c::^)„-cjí-Z ¿L *U 0 Cl ït 4.1 0.6 4.7 26 0.1
30 Cl t. -0.3 0.2 0.4 -4 -0.2
31 ^"2 6̂*"5 Cl t) 3.3 0.4 3.6 21 -0.1
32 en.,a -(CHg)g-C6Hg Cl n 1.7 0.3 2.0 12 -0.1
33 c^s Cl H —0.4 0.1 Ce, 2 0 0
34 "-3 Cl n -C.7 C.l -0.6 -4 -0.3
35 Cl SC,,EL,, 2.2 0.6 1.2 11 1.5
36 "̂"3 " ^2 6̂**5 Cl tí 2.5 C.G 2.1 19 1 2
37 - < n > Cl t! 4.3 C.l 4.1 22 -0.1
38 -Sí (Cíí̂  ) p Cl tt 1.9 0.3 2.0 12 0.2

39 -CL(CHg)^ Cl t) 5.8 0.9 5.1 33 1.6

40
- e

, Cl !! 5.1 0.7 5.2 26 0.1

41 cn̂ . - c Cl H 1.3 0.1 1.3 6 -0.2

42 -C(SL.)^ Cl H 2.1 0.5 2.6 16 0.2

43 CL^ ***C ) ..u ü Cl !! 4.2 0.3 4.7 13 -G.7

.... _____ j'

IS



1. Un método de preparar derivados ciclados del ácido o-cai-boxibeneeno- 
culfcaico, caracterizado porgue compuestos según una de las fórmulas

*cú**n

úu

-

10

en las cuales
X se colecciona de entre la clase que consta de hidrógeno y el gi-upo sul- 

fameilo,
R se selecciona de . entre la clase que consta ¿e radicales alquilo y radi­
cales arilo, aralquilo, bifenilile, cicloalquilo, y cicloalquil-alquilo 

substituidos o no, que tienen hasta 12 átomos de carbono, y se seleccio 
na de entre la clase que consta de hidrógeno, alquilo, alquenilo, alqui- 

nilo, aralquilo, y radicales alquilo y aralquilo ceto-cubstituidos, que 
contienen basta 3 átomos de carbono, se preparan por la reacción de una 
cal de clero-sacarina substituida o no por sulfatadlo y un ester reacti­

vo de un alcohol EC-C¿„-C0-R, en el cual R tiene el significado antear de­
finido, can la ayuda de un agente de condensación apropiado, y seguido, 
si se desea, por conversión del producto obtenido en la correspodionto 

benzotiacinona, por medio de un exceso de alcohólate sódico, y seguido, 

si es necesario, por introducción del grupo 5^.
2. Un método de convertir una sacarina substituida de la fórmula

0 M

con un exceso de alcoholato sódico, efectuándose el paso de la reacción 

en un disolvente anhidro que no sea alcohol.

14
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8.- Un método, según la reivindicación 2, en el que el disolvente anhí­
drido se selecciona del grupo que consta de dimetilformamida, piridina 
y sulfóxido de dimetilo.

N O T A

10

15

Los puntos de invención propia y nueva que se presentan pa­
ra que sean objeto de esta Patente de Invención en España, por "VEINTE 
anos, son los siguientes:

1.- Un método de preparar derivados ciclados del ácido c-car 
boxibencenosulfúnico, caracterizado porque compuestos sejgún una de las 
formulas

en las cuales20
X se selecciona de entre la clase que consta de hidrógeno y el grupo 
sulfamoilo,
R se selecciona de entre la clase que consta de radicales alquilo y 
radicales arilo, aralquilo, bifenililo, cicloalquilo, y cicloalquil- 

25 alquilo substituidos o no, que tienen hasta 12 átomos de carbono, y
Rl se selecciona de éntrela clase que consta de hidrógeno, alquilo, 
alquenilo, alquinilo, aralquilo, y radicales alquilo y aralquilo 
ceto-substituidos, que contienen hasta 9 átomos de carbono, 
se preparan por la reacción de una sal de cloro-sacarina substituida 

30 o no por sulfamoilo y un ester reactivo de un alcohol H0-CHg-C0-R, en
el cual R tiene el significado antes definido, con la ayuda de un agen­
te de condensación apropiado, y seguido, si se desea, por conversión

15
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del producto obtenido en la correspondiente benzotiacinona, por medio de 
un exceso de alcoholato sódico, y seguido, si es necesario, por introduc 

ción del grupo R^.
2.- Un método de convertir una sacarina substituida de la fór.

mula

en un derivado de benzotiacinona representado por la formulai

CU-CO-R
!NH

con un exceso de alcoholato sódico, efectuándose el paso de la reacción
en un disolvente anhídrido que no sea alcohol.

15
8.- Un método, según la reivindicación 2, en el que el disol­

vente anhídrido se selecciona del grupo que consta de dimetilformatni¿a, 
piridina y sulfóxido de dimetilo.

4.- UN METODO DE PREPARAR DERIVADOS CICLADOS DEL ACIDO 0-CAR 
B0XIBANCEU0SULF0NIC0.

20
Tal y como se ha descrito en la Memoria que antecede, y con 

los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de diez y seis hojas escritas a máquina 
por una sola cara.

as 84ABRJ9S5
P.A.

L.R.V, 16
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