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P A T E N T E  D E  I N V E N C I O N  
a favor de:

DU. EARL 'EICUÏE G.rn.b.H., de nacionalidad alemana, residente en Bi- 
berach an der hiss (Repúblioa Federal Alemana), por:
"PROCEDIHIHWO PARA LA OBTEIWION DE NUEVAS 4,5,6,7-TETI<AHIDRO-TIAZOL-
,4-ç7PIRIDINAS".

Memoria descriptiva

La invención concierne a un procedimiento para la obtención de 
nuevas 4?3)6,7-tetrahidro-tiazol/3?4-c7piridinas de la fórmula general

asi como de sus sales con ácidos inorgánicos y orgánicos fisiológica-
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mente tolerables.
En la fórmula anterior, representan:

10 Rj un átomo de hidrógeno, un resto de alquilo con 1-6 átomos de
carbono, un resto de alquenilo con 2-6 átomos de carbono eventualmente 
sustituido por halógeno, un resto de cicloalquilo con 3-3 átomos de car­
bono, un resto de arilo con 6-10 átomos de carbono, un resto de aral- 
quilo con Y-9 átomos de carbono, un resto de acilo de un ácido carbo- 

15 xílico alifático o aromático o ácido sulfónico, un resto de carbamoílo
o un resto de amidina,

Rg un átomo de-hidrógeno, un resto de alquilo con 1-6 átomos de 
carbono, un resto de alquenilo con 2-6 átomos de carbono eventualmente 
sustituido por halógeno, un resto de cicloalquilo o, juntamente con el 

20 átomo de nitrógeno y R^, un anillo heterociclico, que puede eventual­
mente estar interrumpido por otro heteroátomo y/o puede estar sustitui­
do por un grupo hidroxilo, un grupo inferior alquilo o fenilo,

un átomo de hidrógeno, un resto de alquilo con 1-6 átomos de 
carbono, un resto de alquenilo con 2-6 átomos de carbono eventualmente 

25 sustituido por halógeno, un resto de cicloalquilo con 3-3 átomos de car­
bono, un resto de arilo con 6-10 átomos de carbono o un resto de aral- 
quilo con 7-9 átomos de carbono, un resto de acilo de un ácido carboxi- 
lico alifático o aromático o ácido sulfónico, un resto de carbamoílo, 
de tiocarbamoilo o de amidina.

30 Los restos de alquilo mencionados en la definición de los restos
pueden eventualmente estar sustituidos por un grupo hidroxilo, 

alcoxi o cicloalquilo, un resto de carboxilo, de carbalcoxi o de amino- 
carbonilo.

Los anillos aromáticos mencionados para R^ - pueden eventual- 
35 mente estar sustituidos por átomos de halógeno, grupos hidroxilo, alqui­

lo, alcoxi, alquiltio, alquilsulfonilo, alquilendioxi, amino, alquilami- 
no, aoilamino o aminosulfonilo.

R^ y R¡-, que pueden ser iguales o distintos, representan átomos 
de hidrógeno, restos inferiores de alquilo, de arilo o de aralquilo,

40 y A un enlace de carbono-nitrógeno o un resto de hidrocarburo bivalen­
te alifático con 1 - 3  átomos de carbono.

Según la invención, los nuevos compuestos son obtenidos por reac-
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ción áe una sal de hidrácido de halógeno de una 3-bromopiperidona-(4) 
de la fórmula

donde los restos - R^ tienen los significados indicados, con una tiourea 
50 sustituida o "bien una tioamida sustituida de la fórmula

55

60

65

70

donde R^, Rg y A tienen los significados indicados.
La reacción se verifica ventajosamente en un disolvente a temperaturas 

comprendidas entre la temperatura ambiente y la temperatura de ebullición 
del disolvente empleado, eventualmente en presencia de un medio antiácido. 
Como disolventes pueden emplearse agua, alcoholes alifáticos o mezclas de 
alcoholes alifáticos y agua, o hidrocarburos aromáticos, y como medios anti­
ácidos bases inorgánicas como carbonato sódico o carbonato potásico, o ba­
ses orgánicas terciarias como trietilamina o piridina; ástas últimas, em­
pleadas en exceso, pueden servir simultáneamente de disolvente. Sin embar­
go, la reacción puede también ser ejecutada en ausencia de un disolvente 
por fusión.

Los compuestos obtenidos por este procedimiento pueden eventualmente 
ser transformados por métodos usuales en sus sales de adición con un áci­
do inorgánico u orgánico fisiológicamente tolerable. Como ácidos pueden 
emplearse, por ejemplo, ácido clorhídrico, ácido bromhídrioo, ácido sul­
fúrico, ácido fosfórico, ácido suo'cínico, ácido tartárico, ácido cítri­
co, ácido adípico, ácido maleioo o ácido fumárico.
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De obtenerse compuestos de la fórmula I en los cuales R^ representa 
un resto de acilo de un ácido carboxílico alifático o aromático y no 
es resto acilico alguno de un ácido carboxílico alifático o aromático, 
éstos pueden eventualmente ser transformados ulteriormente, mediante sa- 

75 ponificacién por métodos conocidos, en compuestos en los cuales repre­
senta un átomo de hidrógeno. Por otra parte, los compuestos en los cua­
les R^ representa un átomo de hidrógeno pueden eventualmente ser trans­
formados ulteriormente, por métodos usuales, en compuestos en los cua­
les R^ tenga uno de los otros significados mencionados en principio, ex- 

80 cepto el de un resto de arilo.
Las bromopiperidonas de la fórmula II, empleadas como materias pri­

mas, son conocidas en parte de la bibliografía y en parte pueden obtenerse 
por métodos usuales /véase por ejemplo Chem. Abstr. Jü¡8, 12.544 b o Hoúben 
Weyl, Hethoden der organischen Chemie, tomo 5/4. 171 (l%0jy, por ejemplo 

85 mediante bromación con bromo en ácido acético glacial de los,bromhidratos,
de piperidina-(4) sustituida. Los compuestos de la fórmula II asi obteni­
dos no necesitan ser aislados, sino que puede también transformarse direc­
tamente con un compuesto de la fórmula III la mezcla bruta de la reacción. 
Las tioureas y respectivamente tioamidas de la fórmula III empleadas son 

$0 conocidas de la bibliografía o pueden obtenerse por métodos usuales
/Hoúben Keyl, Hethoden der organischen Chemie, tomo 2; 762-768, 884-897
(1953)7.

Los nuevos compuestos y sus sales poseen valiosas propiedades tera­
péuticas y en partioular actúan como analgésicos, antitusivos, sedantes,

95 antipiréticos y antiflogísticos.
Los ejemplos siguientes sirven para explicar más detalladamente la 

invención.
Ejemplo 1

2-amino-5-alil-4,5)6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-.s7piridina
1C0 Se calientan 2$,9 g (0,1 mol) de bromhidrato de 1-alil-3-bromo-pipe-

ridona-4 (p.f. = 1003C.) con 7,6 g (0,1 mol) de tiourea en 50 cm de agua, 
durante 2 1/2 horas, a 60^0., regulándose en la solución de reacción el 
pH a 1-2. La solución ácida de reacción fría se extrae tres veces con 
50 cn7 de cloroformo para separar los productos secundarios de la reacción.

105 Se alcaliniza fuertemente la fase acuosa con solución de sosa cáustica al



33,', separándose el producto de reacción en forma cristalina. Con ayuda 
de carbón activo, se recristaliza el producto bruto en 100 cm"* de iso- 
propanol. Hendimiento 17)0 g, correspondiente al 37; del teórico. P.f. -

110
9?ac.

Calculado : C 55:4 H 6,72
Hallado 

Ejemplo 2
; c 55)5 H 6,79

Clorhidrato de 2-p-bromobenzolsulfonamido-5-etil-4.5.6,7-tetrahidro- * 
tiazol/5,4-c7-piridina

115 Se adiciona en porciones una solución de 5,9 g (0,02 mol) de p-bromo
benzolsulfoniltiourea (p.f. 183-184^0., obtenida por transformación de cío
ruro de ácido p-bromobenzolsulfónico con dicianamida sódica en solución
acuosa en p-bromobenzolsulfonilcianamida sódica y subsiguiente adición de
ácido sulfhídrico mediante una solución de tiosulfato sódico saturada con

120 anhídrido sulfuroso) en piridina con 5,74 g (0,02 mol) de bromhidrato de
1-etil-3-bromo-piperidona-4 y? a continuación, se calienta en baño maria
hirviendo durante 15 minutos; luego se destila con vacío la piridina.

3Se empasta el residuo seco oleoso formado con 20 cm d^ etanol, cristali­
zando el producto de reacción en forma de bromhidrato. Mediante solución 

125 de sosa cáustica se libera de este producto bruto la base que, con ácido
clorhídrico, puede ser transformada en su clorhidrato y que se recristali­
za a continuación en una mezcla de metanol/agua en una proporción de 1 :5. 
Rendimiento 4)2 g, correspondiente al 48% del teórico. P.f. = 25OSC. (des­
composición).

130 Calculado: C 38,3 H 3,90 %
Hallado : C 37)8 % H 4,07 %

Ejemplo 3
Clorhidrato de 2-p-toluolsulfonamido-5-amil-4.5.6,7-tetrahidro-tiazol 

)4-o7-piridina
135 Se disuelven en 30 cnAde piridina 10 g (0,03 mol) de bromhidrato de

1-amil-3-bromo-piperidona-4 (p.f. 100 - 103SC.) y se les adicionan en por­
ciones 6,9 g (0,03 mol) de p-toluolsulfoniltiourea. A continuación, se ca­
lienta la mezcla dé reacción durante 15 minutos en baño maria. Se añaden 
a la mezcla de reacción 30 cm^ de etanol y 100 cm^ de agua y se acidifica
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con ácido clorhídrico concentrado. Previa filtración, se recristaliza el 
producto bruto de reacción precipitado mediante carbón activo en metancl. 
Rendimiento 6,5 g, correspondiente al 51% del teórico. P.f. = 238^0. (des­
composición) .

Calculado : C 51,8 4 H 6,2$) %
Hallado : 0 51,5% H 6,31 ,,
'Por el mismo procedimiento se obtuvieron los compuestos indicados a 

continuación partiendo de bromhidrato de 3-bromo-piperidona-(4) o de sus 
derivados sustituidos en posición 1 y del correspondiente compuesto de 
la fórmula 111. Para mayor simplificación, en los ejemplos siguientes se 
lia indicado siempre con A la bromo-piperidona, con indicación del susti- 
tuyente en posición 1 eventualmente presente:
Ejemplo 4
Diclorhidrato de 2-amino-4,5)4,7-tetrahidro-tiazo 1/5,4-¿7piridina 

P.f. 269-270B C. CgHpN̂ S.2I-ICl
Calculado : C 31,6 % H 4,64 %
Hallado : C 31,9 % II 4,79 ^

(Partiendo de 1-benzoil-A y de tiourea y subsiguiente saponificación de la 
2-amino-5-benzoil-4)5)6,7-tetrahidro-tiazol^5,4-p7piridina con ácido clor­
hídrico al 10^).

sj.ayp.ioj.
2-amino-5-metil-4 ,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/piridina 
P.f. 171 - 173SC. C^H^N^S

Calculado : C 49,7 % H 6,55 %
Hallado : C 49,4 4 H 6,51 %

(Partiendo de 1-metil-A y de tiourea)
Ejemplo 6

2-amino-5-etil-4,5,6,7**tetrahidro-tiazol/5,A-c/piridina 
P.f. 102 - 106=0. CgH^N^S

Calculado : C 52,5 4 H 7,15 %
Hallado : C 52,2 4 H 7,15 %

(Partiendo de 1-etil-A y tiourea).
Ejemplo 7
2-amino-5-propil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-2/piridina
P .f . 74 -  76S C. C n H .^S

? 15 3
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Calculado : C 5 4)9  %  H 7 ) 6 8
Hallado : C 5 4 , 6  H 7 , 7 4  ^

(Partiendo de 1 -p ro p il-A  y tionrea)

Diclorhidrato : p .f .  235 -  236 se

Calculado : C 4 0 , 0  II 6 ,3 6  ^

Hallado : C 4 0 , 0  II 6 ,5 9

Ejemplo 8
2-amino-5-isopropil-4,5,6,7-^etrahidro-tiazol/5,4-c7piridina

C^II^N^S . 2HC1

^9^15̂ 3 *̂p .f . 104 -  1053c.

Calculado : C -5 4 , 9  ^ H 7 , 6 8  ^

Hallado : C 5 5 , 1  5; II 3 , 0$

(Partiendo de 1 -iso p ro p il-A  y  tiourea)

Ejemplo 9
2-amino-5-b u t i l - 4 , 5 , 6 , 7 "C e trah id ro -tiazo l/5 , 4"c7 p ir id in a

C ̂ /di*] O 10 1 1 o

^10^17^3^

P.f. C&sc
Calculado : O 56,9 - II 8,13
Hallado : C 56,8 II 8,10 -t

(Partiendo de 1-butil-A y tiourea)
Ejemplo 10
2-amino-5-isobutil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/piridina 
P.f. 104 - 106BC.

Calculado : C 56,9 II 8,13 d
Hallado : C 57,1 ̂  11 3,36 5'

(Partiendo de 1-isobutil-A y tiourea)

2-amino-5-amil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4*27piridina 
P.f. 76 - 80SC. C,,H,,HLS! ! j

Calculado : C 58,7 d II 8,50 ̂
Hallado: C 59,0 II 8,47

(Partiendo de 1-amil-A y tiourea)
Ejemplo 12
2-amino-5-ciclohexil-4,5,6,7'**!e'tya.hidro-tiazol/5,4"-c/piridina 

- C ^ H i ^ SP .f . 177BC.
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Calculado : C 60,8 H 8,03
Hallado : C 60,4 ^ II 7,%  ̂

(Partiendo de 1-ciclohexil-A y tiourea)
Ejemplo 13
Diolorhidrato de 2-amino-5-bencil-4,5,6,7-tetrahidi-o-tiazol/5,4-c7pirídir.o. 
P.f. 220SC. C,-H,JLS . 2IÍC1

13 i y  3
Calculado : C 49,1 1- II 5,38
Hallado: C 49,3 ^ H 5,65

Ejemplo 14
2-amino-5-fenetil-4,5)8,7-tetrahidro-tiazol/5,4-o/piridina
P.f. 180BC.

Calculado : C 64,5 H 6,62
Hallado: C 64,7 H 6,58

(Partiendo de 1-fenetil-A y tiourea)
Ejemplo 15
2-amino-5-4)enzoil-4,5)6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c7pii'idina
P.f i, 225 - 227SC.

Calculado : C 60,3 H 5)05 5.
Hallado : C 60,0 ^ II 5,13

(Partiendo de 1-benzoil-A y tiourea)
Ejemplo 16
2-amino-4,5,6-trimetil-4,5)8,7-tetrahidro-t iazol^5,4-c/piridina

P.f. 184 - 185SC. CJI, J-LS1 3
Calculado : C 54,7 /- H 7,85 ̂
Hallado : C 54,8 % H 7,86 5

(Partiendo de bromhidrato de 1,2,6-trimetil-3-bromopiperidona-(4) y tiourea) 
Ejemplo 17
Diclorhidrato de 2-amino-5-metil-4,6-difenil-4,5,8,7-tetrahidro-tiazol/5,4-cj7
piridina
P.f. 219 - 220BC. C^I-I^N^S . 2HC1

Calculado : C 57,9 ̂  II 5,36 ̂
Hallado : C 57,8 ̂  H 5,48 ̂

(Partiendo de bromhidrato de 1-meti1-2,6-difeni1-3-bromo-piperidona- (4) y 
tiourea)
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Ejemplo 1o
2-metilamino-5-metil-4,5,6,7-1:etrahidro-tiazol^5, 4-c7piridina

P.f. 137 - 139SC. C g H ^ S
Calculado : C 52,5 II 7,15
Hallado : 0 $2,6 II 7,38 ̂

(Partiendo de 1-metil-A y metiltiourea)
Ejemplo 19
Diclorhith-ato de 2-e1:ilamino-5-me'til-4,5,6,7"'te't:rahidr-o-tiazol/5,4-c7pii jd 
P.f. 224 - 225BC. C^H^l^S . 2IIC1

Calculado ¡¡ C 40,0 ^ II 6,34 7-
Hallado : C 40,0 H 6,41 ̂

(Partiendo de 1-metil-A y etiltiourea)
Ejemplo 20

Diclorhidrato de 2-butilamino-5-metil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c7piridina
P.f. 221 - 222SC. C^H^I^S ' 2HC*

Calculado : C 44,3 II 7,10 5.
Hallado : C 44.,2 7¿ II 7,14 7.

(Partiendo de 1-metil-A y butiltiourea)
Ejemplo 21
Diclorhidrato de 2-alilamino-5-metil-4.5.6.7-tetrahich'o-tiazol/5,4-o7pirid-ina 

P.f. 203 - 207se. . 2IIC1
Calculado : C 42,6 II 6,07 )'
Hallado : C 42,6 - H 6,17 7-

(Partiendo de 1-metil-A y aliltiourea)
Ejemplo 22
Diclorhidrato de 2-fenilamino-5-metil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/'piridina 
P.f. 223 - 224SC. C^II^N^S . 2HC1

Calculado : C 49,1 7'7 H 5,38 ;7
Hallado : C 45,4 II 5,59 -

(Partiendo de 1-metil-A y feniltiourea)
Ejemplo 23
2-butilaD!Íno-3--alil-4,5,6,7-'tetrahidro-tiazol/5,4-o/piridina
P .f . 4-9 -  50SC C 1 3 W
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Calculado : C 62,2 H 8,30
Hallado : C 61,7 ^ H 8,37 ^

(Partiendo de 1-alil-A y butiltiourea)
Ejemplo 24
Diclorhidrato de 2-etilamino-5-fenetil-4,5,6,7-tetrahiáro-tiazol/5,¿¡i27
piridina

P.f. 225BC. ^16^21^3^ ^^Cl.21^0
Calculado : C 48,5 7* H 6,85 ,j
Hallado : C 48,9 H 6,95

(Partiendo de 1-feniletil-A y etiltiourea)
Ejemplo 25
2-hutilamino-5-Penetil-4,5)6,7-tetrahidro-tia3ol/5,4-c7piridina
P.f. 84 - 85SC. C^gHg^S

Calculado : C 68,6 H 7,95
Hallado : C 68,4 ^ H 7,76 %

(Partiendo de 1-fenetil-A y butiltiourea)
Ejemplo 26
Diclorhidrato de 2-alilamino-5-fenetil-4,3,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/
piridina
P.f. 221 se. C^H^^NgS 2HC1.2Ib,0

Calculado : C 50,1 H 6,55
Hallado : C 50,6 ^ H 6,32

(Partiendo de 1-fenetil-A y aliltiourea)
Ejemplo 27
Diclorhidrato de 2-morfolino-5-metil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c7 
.piridina
P.f. 220 - 221SC. ' C,JL^N,0S.2HC1n  1 í 3

Calculado : C 49,7 H 6,55 <-
Hallado : 0 49,3 ^ H 6,51 /j

(Partiendo de 1-metil-A y N-tiocarbamoil-morfolina)
Ejemplo 28
Diolorhidrato de 2-norfolino-5-fenetil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/^,4-c7 

piridina
P .f . 217=0. ^18^23^3^'^***
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Calculado: C 49)2 H 6,60 %
Hallado: C 43,4 Á H 6,10,,

(Partiendo de 1-fenetil-A y M-tiooarbamoil-morfolina)
Ejemplo 29
Clorhidrato de 2-acetamido-5-jnetil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c7pipir^ 
P.f. 166 - 167SC. Ĉ IÎ I'̂ OS.HOi

Calculado : C 38,0 ^ H 5,32 ^
Hallado : C 37,7 ^ II 5,6$

(Partiendo de 1-metil-A y acetiltiourea)
Ejemplo 30
Clorhidrato de 2-benzamido-5'-alil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c7pjrid-im.

C^II^I^OS.IICIP.f. 233^0.
Calculado : C 57,2 H 5,30
Hallado : C 56,8 A II 5,50 ̂

(Partiendo de 1-alil-A y benzoiltiourea)
Ejemplo 31
Diclorhidrato de 2-p-toluolsulfonamido-5--metil-4.5.6/f-tetraMdro-tiaznl 
/5,4-^piridina
P.f. 256 - 260CC

Calculado : C 46,8 A II 5,04 A
Hallado : C 46,5 II 5,0$)

(Partiendo de 1-metil-A y p-toluolsulfoniltioui-ea)
Ejemplo 32
Diclorhidrato de 2-p-aminobenzolsulfonamido-5--metil-4.5,6,7-tetrahidro-tiazol 
/5,4-o7piridina
P . f .  203 -  21 ose Ci^HigI^0gSg.2IICl

Calculado : C 39,3 A H 4,56 4
Hallado : C 40,1 A II 4,96 A

(Partiendo de 1-metil-A y p-aminobenzolsulfoniltiourea)
Ejemplo 33
Clorhidrato de 2-/3,4-dimetoxibenzolsulfonami<do/-5-metil-4,5,6,7-tetrahidi-o- 

tiazol^,4-c7pjridina 
P.f. 278 - 250S0.

Calculado : C 44,4 A 
Hallado : C 43,7 A

C^H^N^Sg.IICl
H 4,95 A- 
H 4,92 A
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(Partiendo de 1-metil-A y (3,4-diraetoxibenzolsulfonil)-tiourea)
Ejemplo 34
Clorhidrato de 2-p-toluolsulfonamido-5-etil-4,5.6.7-tetrahidro-tiazol 
/5,4-o/piridina

p.f. 255 - 237a c. c^pir^CgSg.HCi
Calculado : C 48,1 4 H 5,38
Hallado : C 47)6 H 5)39 ^

(Partiendo de 1-etil-A y p-toluolsulfoniltiourea)
Bioniplo 35
Clorhidrato de 2-p-metoxi'benzolsulfonamido-5-etil-4. 5.6,7-tetrahidi'O- 
tiazol/5,4-¿^piridina
P.f. 250SC. C^H^N^Sg.HCl .

Calculado : C 46,2 5 H 5,16 ^
Hallado : C 46,3 / II 5)40 '/

(Partiendo de 1-etil-A y p-cietoxibenzolsulfoniltiourea)
Ejemplo 36
Clorhidrato de 2-/2,4-dibromobenzolsulfonamido/l5-etil-4,3)6,7-tetrahidro- 
t iazo1/5,4-/7piridina

P.f. 257 - 258SC. C^II^Br^O^S^.HCl
Calculado : 0 32,5 II 3,10 ^
Hallado : C 32,2 / II 3,18 ;*

(Partiendo de 1-etil-A y (2,4-dihromohenzoilsulfonil)-tiourea)
Ejemplo 37
Clorhidrato de 2-/2,4-diclorobenzolsulfonamido/-5-etil-4,3)6,7-tetrahidro- 

tiazol/5)4-o7piridina
P.f. 262 - 263^0. C^H^^Cl^OgSg.IICl

Calculado : C 39,2 7.; II 3,76
Hallado : C 39,1 H 3,75 5-

(Partiendo de 1-etil-A y (2,4-diclorohenzolsulfonil)-tiourea)
Ejemplo 38
Clorhidi'ato de 2-p-toluolsulfonamido-5-propil-4.5.6.7-tetrahidro-tiazol 
/5,4-c7piridina
P.f. 247 - 248SC. C^IIg^H^Sg.HCl

Calculado : C 49,5 Z H 5,70
Hallado : C 49,7 / H 5,76 /
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(Partiendo de 1-propil-A y p-toluolsulfoniltiourea)
Ejemplo 39
Clorhidrato de 2-n-clorobenzolsulfonamido-C-pronil-4.5.6,7-totrahidro-
tie.zol/3, 4-c/piridina

P.f. 246 - 247SC. C ^ ^ O U y ^ . H O l

Calculado : C 44:2 ^ H 4,70
Hallado : C 44?4 4 H 4,90 4

(Partiendo de 1-propil-A y p-clorohenzolsulfoniltiourea)
Ejemplo 40
Clorhidrato de 2-/2,4-diclorobenzolsulfonamido/-3-piopil-4,5,6,7-tetrahidro-

t iazol/3,4-^/piridina

P.f. 230 - 2329C.
Calculado : C 40,7 H 4,08 4
Hallado : C 40,2 H 4,28

(Partiendo de 1-propil-A y (2,A-di olorohenzolsulfoni1)-t iourea)
Ejemplo 41
Clorhidrato de 2-p-toluolsulfonamido-5-isopropil-4.5.6,7-tetrahidr-o-tiazol
/5,4-o/piridina

P.f. 262 - 263BC.
Calculado : C 49,5 r H 5,72 p
Rallado : C 49,5 1-15,84

(Partiendo de 1-isopropil-A y p-toluolsulfoniltiourea)
Ejemplo 42
Clorhidrato de 2-p-toluolsulfonamido-3--hutil-4.5,6,7-tetrahidro-tiazol
A5,4-c7pii*icH^3-
p.f. 230 - 232a c. CiyHg^OgSp.HCl

Calculado : C 30,7 ; H 6,02
Hallado : 0 50,8 R H 6,22

(Partiendo de 1-hutil-A y p--toluolsulfoniltiourea)
Ejemplo 43
Bromhidrato de 2-p-metoxihenzolsulfonamido-5-'butil-4.5.6.7-tetr.-Hnr!^n-+-¡3 n̂i
^ ,4-c/piridina
P.f. 225 - 226SC. ^17^23^3 °3"2^^

Calculado : C 44-, 2 H 5,26
Hallado : C 44,3 H 5,44
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(Partiendo de 1-butil-A y p-metoxihenzolsulfoniltiourea)
Ejemplo 44
Clorhidrato de 2-o-toluolsulfonamido-5-iso"butil-4.5!6.7*-tetra,hidro-tiazcl
/r /! *7¿,5,4-c/ pii'idina
P.f. 242sc. ^17^23^3^2*^

Calculado : C 50,7 /- 11 6,02
Hallado : C $0,8 H 6,12 ,

(Pa,rtiendo de 1-isobutil-A y p-toluolsulfoniltiourea)
Ejemplo Al
Clorhidr-ato de 2-p-toluolsulfonamido-5-alil-4?5?6,7-tetrahidro-tiazol/5?4-c/'

piridina
P.f. 230 - 2323 C. ^16^19^3°2^2*^^

Calculado : 0 49?7 4 11 5,20 y.
Hallado : C 49;5 4 H 5?23 ,,

(Partiendo de 1-alil-A y p--toluolsulfoniltioui'ea)
Ejemplo 46
Clorhidrato de 2-p-toluolsulfona,ntido-5-ciclohexil-4t5i6,7-tetrahidro-tie,zol
ZF ,4-c/piridina
P.f. 238 - 240SC.

Calculado: C 33?3 ^ 11 6,12
Hallado : C 53 ?0 H 6,15

(Partiendo de 1-ciclohexil--A y p-toluolsulfoniltiobire)
Ejemplo 47
2-p-toluolsulfonamido-5-fenil-4? 5? 6 ? 7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/piridina
P.f. 23Ü - 240BC ^19^19^3^2

Calculado : C 5$, 1 ŷ H 4,97
Hallado : C $$,1 ^ H 4,34

(Partiendo de 1-fenil-A y ;p-toluolsulfoniltiourea,)
^Ejemplo 48
Clorhidrato de 2-p-toluolsulf ons.mido-5--hencil-4.5.6,7-tetrahidro-tiazol
Z3 ? 4-^7piridina,.
p.f. 26o -  2643c. ^20^21 ̂3^3 ̂2

Calculado : C 55,0 y. H 5,08
Hallado : C 54,8 y. H 4?9c y.

(Partiendo de 1-bencil-A y p-toluolsulfoniltiourea)
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473

480

/5! 4--c7piridina
P.f. 246 - 248a C. Cgiiy^OgS^.Hci

Calculado : 0 56,0 11 5,38
Hallado : C $5,8 ^ n 5,29

(Partiendo de 1-fenetil-A y p-toluolsulfoniltioui-ea)
Ejemplo 50
Clorhidrato de 2-p-metoxibenzolsulf onaraido-5-fenetil-4. 5.6,7-tetrahidro--
t iazol/3, A-c/piridina
P.f. 238 - 240SC. ^21^23*^3^2

Calculado : 0 54,0 H 5,18
Hallado : 0 53,7 H 5,45

(Partiendo de 1-fenetil-A y p--metoxibenzolsulfoniltiourea)
.jljemplo.51
Clorhidrato de 2-o-metoxibenzolsulfonamido-5--fenetil-4.5.6,7-tetrahidro-
tiazol/5,4-^piridina
P.f. 242 - 244SC.

Calculado : C 54,0 H 5,18
Hallado : C 54,2 ^ 11 5,26

(Partiendo de 1-fenetil-A y 0--metoxibenzolsulfoniltiourea)
3jeniplo 52
Clorhidrato de 2--p-olorobenzolsulfonamiáo-5-fenetil-4.5.6.7-tetrahidro-tiazol
/L4-c?PÍridina

P.f. 240BC. ^20^20'^^3^2'^2'^^
Calculado ¿ U 51,0 H 4,49
Hallado : C 51,1 ^ H 4,46 ,,

(Partiendo de 1-fenetil-A y p-'Clorobenzolsulfoniltiourea)
Ejemplo 33
Clorhidrato de 2-/2,¿¡.-diclorobenzolsulfonamido/-5 -fenetil-4,5,6,7-tetrahidro-

t iazol/5,4-c/piridina
P.f. 2655 c. ^20 1̂

Calculado : U 47,6 ^ ' 11 4,0
Hallado : C 47,9 P H 4,19
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(Partiendo de 1-fenetil-A y (2,4-diclorohenzolsulfonil)-tiourea)

Clorhidrato de 2-p-bromobenzolsulfonamido-5-fenetil-4s 5s6,7-tetrahidro-

t iazol/5,4-c/piridina 

P .f. 235 -  236SO.
Calculado : C 46,6 ,! II 4,12
Hallado: 046,6 ,! H4,12,!

(Partiendo de 1-fenetil-A y p-bromohenzolsnlfoniltioLtrea)

Og^IIg^Dr N^Og&g.HOl

495

500

505

.510

515

Clorhidrato de 2-/2,4-dibromohenzolsulfonamido/-5-fenetil-4,5,6,7-tetrahidro- 
tiazol/5,4-c/piridina
P.f. 238 - 240SC. O ^ H ^ B r ^ O g S g  .HCl

Calculado : 0 40,5 ... II 3,39
Hallado : C 40,9 / II 3,52 ,!

(Partiendo de 1-fenetil-A y (2,4-dibromobenzolsulfoniltiourea)
Ejemplo 56
Clorhidrato de 2-/3,4-dimetoxihenzolsulfonamido/-5-fenetil-4,5,6,7-tetrahidro- 
tiazol/5,4-c7piridina
P.f. 248BC. CgglIg^O^Sg.IIOl

Calculado : 0 53,2 II 5,28
Hallado : C 53,0 ,! II 5,45 ̂

(Partiendo de 1-fenetil-A y (3,4-dimetoxibenzolsulfonil)-tiourea)

^20*̂ 1 $^3 ̂3^2

Clorhidrato de 2-p-toluolsulfonamido-5-benzoil-4.5,6,7-tetrahidi'o-tiazol 
/5,4-c/piridina 
P.f. $8 - 1C0SC.

Calculado : C 53,5 /- H 4,48
Hallado: C 53,9 II 4,76

(Partiendo de 1-benzoil-A y p-toluolsulfoniltiourea)
Ejemplo 58
2-.^uanidino-5-propil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/piridina
P.f. 210 - 211B C.

Calculado : C 50,2 
Hallado : C 50,5

II 7,16
II 7,18

'1G17"5'*
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(Partiendo de 1-propil-A y tiocarbamoilgunnidina)

Clorhidrato ¿e 2-p-amino'benzolsulfonamido-5-fenetil-4i5!6.7-tetrahidro-tiazol

° 9 W

550

P.f. 224 - 226= c. ^ ^ 2' ^
Calculado : C 53,2 H 5,14 r

. Hallado : C 53,4 H 5,37
(Partiendo de 1-feneiii-A y p-aminohensolsulfoniltiourea)
Ejemplo 60

Diclorhidrato de 2-an¡ino-5-.butilterciario-4,5,6,'7-tetrahidro-tiazol/3,4"c7
piridina
P.f. 223 - 225SC.

Calculado : C 42,3 H 6,75
Hallado : C 42,3 H 6,95 ,,

(Partiendo de 1-butilterciario-A y tiourea)
Riempio 61
2-amino-5--etil-7-metil-4,5,6,7-tetrahidi'o-tiazol-^5,4-o/-piridina 
P.f. 9C - 100SC.

Calculado : C 54,3 II 7,^7
Hallado : C 54,5 r H 7,72 A

(Partiendo de 1-etil-3-metil-A y tiourea)
J'!;i empio 62

Clorhidrato de 2-amino-5-acetil-4-,5,6,7**tetrahidi'o-tiazol/5,4*^'pii'idina
P.f. 106BC. CALALOSc 11 j

Calculado : 0 41,10,- H 5,17 /-
Hallado : C 40,70,- H 5,33

(Partiendo de 1 acetil-A y tiourea)
Riempio 63
Diclorhidrato de 2-amino-5/2-fenoxietil7-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/ 
piridina
P.f. 228 - 2293C.

Calculado : C 48,2 H 5,5 /-
Hallado : C 4S,2 H 5,4 ^

(Partiendo de 1/^-fenoxi-etijy-A y tiourea)

C^Hi^N,S0.2HCl
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Ejemplo 64
2-amino-5/2-p-clorofenil-eti7/-4,5,6,7 -tetrahidi'O-tiazol/5, 4-c/piridina
p.f. 191 - 192S0.

Calculado : G 57;2 ^ H 5)5
Hallado : C 57,4 H 5,5

(Podiendo de l/2-p-olorofenil-etiiy-A y tiourea)
.Ijemplo 65
2-amino-3-p-toluolsulfonil-4,5) 6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c7piridina 
P.f. 182 - 183BC.

Calculado : J 50,5 ,, II 4,90,,
Hallado : O 50,5 H 5,16-,

(Partiendo de 1-p-toluolsulfonil-A y tiourea)
Ejemplo 66
2-amino-5-oiolopi'opiloarbonil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-^o/piridina 

P.f. 163 - I65SC. O^H^I-I^OS
Calculado : C 54,2 H 5,82 ,,
Hallado: 054,3 7 H5,53/.

(Partiendo de 1-ciclopropiloarbonil'-A y tiourea)
Ejemplo 6^
2-ciclopropilcarbamido-5-ciclopropilcarbonil-4,5s6,7-tetrahidro-tiazol 
¿5,4-o/piridina

P.f. 21 OSO. O ^ I i ^ N ^ S
Calculado : C 57,6 II 5,89 ,!
Hallado : C 57,3 H 6,10 5

(Partiendo de 2-amino-4,5,6,7-tetrahidro-tia3ol/5,4-c/piridina y clorui'o 
de ácido ciclopropilcarboxilico)
Ejemplo 68

Clorhidrato de 2-acetamido-5-propil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c/piridina 

P.f. 305 - 3C6SO. C^II^N^OS.HCl
Calculado : C ¿8,0 ,1 H 6,5$ ,,
Hallado : C 48,2 H 6,62 ,

(Partiendo de 2-amino-5-propil-4,3,6,7-tetra,hida^o-tiazol/5,4-c7piridina y 
anhídrido acético)
Ejemplo 69
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O-tÍ0-Z0lclorhidrato de 2-(p-cloro'benzoilat!iino)-5.-propil-4,5,6,Y--<̂ ŶAhidi'0-^íá 

^5,4-¿7piridina

p.f. 273 -  27?a 0. V i o ^ y ^ ' * " ' ' '
Calculado : C 51,60 E 5,14
Hallado : 0 31,90 H 5,31 ¡

(Partiendo de 2-amino-5--propil-4,3,6,7-te'trahidro-'tiazol/5)4-̂ c/pî 4dina ^ ^

cloruro de p-clorobenzoílo en piridina)
djemplo 70
Diclorhidra'to de 2-etiiamino-5-propil-4,5,6,7-tetrahiáro-'tiazol/5)4'-,c/PÍrî '-**í* 
P .f . 220 -  221 e c. C ^ H ^ ^ S . 2M 1

Calculado : C 42,2 ^ Ií 6,72
Hallado : C 41,63 II 7,03,.

(Partiendo de 1-propil-A y de N-metiltiourea)
Sjemplo 71
Pielorhidra*to de 2-e*tilamino-5--propil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/̂p,4**c7pî 'idina 
P.f. 228 - 2296 C. C^II^N^S.2IIC1

Calculado : C 44,3 A H 7,09 )-
Hallado : C 44,4 ^ H 6,95 /-

(Partiendo de 1-propil-A y de N-etil-tiourea)

Diclorhidra'to de 2-propilamino-5 -propil-4,5,6,7-*te trahidro-tiazol/5?4-c^

piridina
P.f. 231 - 2323 C. C^IIg-jH^S

Calculado ¡ C 46,2 II 7,52
Hallado : C 45,7 H 7,30 y.

(Partiendo de 1-propil-A y N-propil-tiourea)
H.lemplo 73
Diclorhidi'ato de 2-alilamino-3-propil-4,3,6,7-*te*trahidi'o-*tia3ol^5,4-c/piridina 
P.f. 224 - 2253C. C ^ H ^ s . 21101

Calculado : C 46,5 / , H 3,81
Hallado : C 46,2 / II 8,79

(Partiendo de 1-propil-A y N-alil-tiourea)

Diclorhidrato de 2-ciciohexilamino 5-propil-4,3 ,6 ,7  -te-trahidro-t jazol,/5, 4-c/
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P.f. 230 - 2323 0. G. JL^S.2IIC11^ ¿3 .)
Calculado : C 51,2 II 7)72
Hallado : C 51,1 , II 7,64 , *

(Partiendo de 1-propil-A y de H-ciclohexil-tiom'ea)

Diolorhidrato de 2-a,nilino-5-propil-4,5)6,7-tetrahidro-tiazol/5)4**c/piridina

P.f. 224 - 226BC. - C, JLJI-S.2HC115 19 3
Calculado ; C 92)0 II 6,1
Hallado: ,0 5 1,9 ,. II 6,0,;

(Partiendo de 1-propil-A y N-fenil-tiourea)
Ejemplo 76
Diclorhidrato de 2-/2-feniletilamino/-5-propil-4) 5)6,7-tetrahidro-tiazol

/5)4-c?piridina
P.f. 237 - 2383C. C, H-JLS.2HC11 f 23 j

Calculado : G 54)6 H 6,73
Hallado : C 54,3 II 6,95

(Partiendo de 1-propil-A y 1^/2-fenil-etiIy-tiourea)
Ejemplo 77
Diclorhidrato de 2-morfolino-5-propil-4,5,6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-c7piridina
P.f. 227 - 2339C. C,,IL,N,0S.2HC1

Calculado : C 45,9 /- II 6,8 ^
Hallado : C 45,7 , II 6,8 ,j

(Partiendo de 1-propil-A y tiocarbamilmorfolina)
H.jemplo 73
Clorhidrato de 2-p-bromobenzolsulfonarnido-4,5)6,7-tetrahidro-tiazol/5,4-^7 
piridina
P.f. 2623C. G^H^BrlI^OgSg.IICl

Calculado : C 35,0 /" H 3)19 1
Hallado : G 35,2 II 3,25

(Partiendo de 1-acetil-A y 11-^-bromobenzolsulfoniiytiourea en piridina e hi­
drólisis de la 2-(p-bromobenzolsulfonamido-3-acetil-4,5)6,7-tetrahidro-tiazoi 
/5)^"iyPiridina formada, en medio ácido)
Diemnlo 79
Clorhidrato de 2-p-43rómobenzolsulfonamido-5-'etil-4,5,6,7-teirahidro-tiazol
Z5)4-o/piridina
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P.f. 250so.
Calculado : C 38,45 H 3,90

^ F l 6 ^ 3 ^ 2 - nci

Hallado : 0 37,9 P II 4,07
(Partiendo de 1-etil-A y H-^p-bromobenzolsulfonil/-tiourea en piridina)
Ejemplo 80
Clorhidrato de 2-^p-metiltio-benzolsulfonami<lo/-5-e t i 1 -4,9 ? 6,7-t otrahi dro- 
t iazol/5,4-c/piridina
P.f. 240 - 242sc. c. H L J L0^S,.H01 ILO15 19 3 2 3 2

Calculado : C 42,pú H 5,23 ,
Hallado : 0 42,$0 8 ' II 5,14

(Partiendo de 1-etil-A y M-/-p-metiltio-benzolsulfonil/-tiourea en piridina)
Ejemplo 31
Clorhidrato de 2-/_n-:iietilsulfonil-benzolsnlfonamido/-5--etil-4,5,6,7-ietrahidro-

t iazol/5,4--c/piridina 
p.f. 150 - 131a c.

Calculado : C 41,4 / 
Hallado : C 41,7

II 4,60 ,

H 4,75 7
(Partiendo de 1-etil-A y N-/m-metilsulfonil-benzolsulfoniÍ/-tiourea en piridina)
Ejemplo 82
Clorhidrato de 2-/ü-metilsulfonil-benzolsulfonamido/'-3-'P3.'Qpil-4,5,6,7-tetra- 
hidí'o 4iazol/3,4-c/piridina
P.f. 197SC. (PELJLO.S^.HCl16 21 3 4 3

Calculado : C 42,5 H 4,91
Hallado : C 42,7 ^ II 5,03

(Partiendo de 1-propil-A y N-^/íñ-metilsulfonil-benzolsulfonil/-tiourea en pi­
ridina)
Ejemplo 83
Clorhidrato de 2--p-bromobenzolsulfonamido-5-ciclohexil-4,5,6,7-tetrahidro- 

,4-c/piridinatiazol/5

P.f. 232S
Calculado : C 43,3 ,, 
Hallado : C 43,9

II 4,68 ,, 
II 4,86 ,

C,,J'L-BrILü^S^lo ¿

(Partiendo de 1-oiclohexil-A y II^-bromobenzolEulfonil/-tiourea en piridina)
Ejemplo 84
Clorhidrato de 2 /m-metilsulfonil-benzolsulfonamidc/ -5 ciclohexil-4,5,6,7-



C l ^ O ^ . H C l
tetrahidro-tiazol/5,4-p7pii'idiiT3'
P.f. 24CS C.

Calculado : C 46)3 II 5,32 ,
Hallado : C 45,9 H 5,34 ,

(Partiendo de 1-ciclohexil-A y 11-^m-meti 1 sulfonil-benzo 1 sulfoni 1,/—};iourea en 
piridina.)
Djem^,o_85
Clorhidi-ato de 2̂ m-metilsulfonil-'benzolsulfonamido7-5 -bencil-4,5,6, 7-tetra- 
hidí'o-tiazol75,4-c/piridina
P.f. 244a C.

Calculado : C 43,0 H 4,43 ,,
Hallado : 0 47,3 H 4,43

(Partiendo de 1-bencil-A y I1¿m-metilsulfon.il-benzolsulfonil7-tiourc.a) 
lijemplo 36
Clorhidrato de 2-/p-metilsulfonil-benzolsulfonamidc7-5-fenet.il-4,5,6,7- 
t e t rahidi'o-t iaz o í/5,4-p/ pir i dina
P.f. 225BC. C^^H^N^O^.HCl

Calculado : C 49,1 II 4,7c
Hallado : C 49,0 H 4,85 /

(Partiendo de 1-fenetil-A y p-metilsulfonil-benzolsulfonil-tiourea en piri­
dina)
Ejemplo 37

Clorhidrato de 2--/iñ-metilsulfonil-benzolsulfonamicb7-5-fenetil-4,5,6,7-tetra-
hidro-tiazol75,4-c/piridina
P.f. 210-212S0.

Calculado : 0 49,1 r H 4,71
' 2 1 ^ W 3 ' ^

Hallado : c 48,7 7 n 4,79 ,1
(Partiendo de 1-fenetil-A y m-metilsulfonil-benzolsulfonil-tiourea en piri­
dina)
Ejemplo 38

Hidrato del clorhidrato de 2-/p-toluolsulfonamido/-5-p-clorofenstii-4,5,6,7- 
tetrahidro-tiazol/5,4-c7piridina 
P.f. 230 - 231 se.

Calculado ; C 50,2 H 5,02
Hallado : C 50,7 H 4,94

^21^22'""̂ 3°2^2 '̂ *** '^2^
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(Partiendo de 1-p-clorofenil-A y p-toluolsulfonil-tioarea en piridina) 
Ejemplo 89

Hidrato deí clorhidrato de 2-/3,4-dimetoxibenzolsulfonamidD7-3-P-clorofe

netil-4,3,6,7-tetrahidro-tiazol/3,4-c/piridina
P.f. 233,5-0. C^Hg^lI^O^S^.IIOl.HgO

calculado : 0 48,2 II 4,$6 ...
Hallado : C 43,0 II 4,33

(partiendo de 1-p-clorofenetil-A y 3,4**dimetoxibenzolsulfonil-tiom'ea) 
Ejemplo 90

Clorhidrato de 2-^m-metilsulfonil-benzolsulfonamido7-5-.-p-clorofenetil-
4.3.6.7- tetrahidro-tiazol/5,4-.¿7pjridina
P.f. 231 - 232C0. C^^H^C1H.0^P,IIC1

Calculado ; C 46,0 H 4,22 ,,
Hallado : C 46,2 H 4,2$)

(Partiendo de 1-p-clorofenetil-A y m-metilsulfonil-benzolsulfonil-tiourea 
en piridina)
^¡cmpio.31
Clorhidrato de 2-/p-bromobenzo1sulfonamid^/-p/3,4**dimetoxi-feneti1/-4,3,

6.7- tetrahidro-tiazol/3,4-c/piridina
P.f. 233 - 240B c. C^I^BrH^SgO^.HCl

Calculado : C 45,8 E 4,38 ̂
Hallado : C 43.2 ,, II 4,52 3

(Partiendo de b-3,4-dimetoxi-fenil-etil-A y p-bromobenzolsulfonil-tiourea 
en pii'idina)
Ejemplo 92
Clorhidrato de 2-^-toluolsulfonamidn/-3/3,4-dimetoxi-fenetii/-/¡ ,5,6,7- 

tetrahidro-tiazol/3,4-c/piridina 
p.f. 232.C.

calculado : C 54,1 H 3,53
Hallado : C 53,7 ... H 5,60 .7

(Partiendo de beia--3,4-dimetoxi-fenil-etil-A y p-toluolsulfonil-tioui'ea en 
piridina)
Ejemplo 33
Semihidrato del clorhidrato de 2--/jp-toluol3ulfonamido7-3'7̂ *3-Ifa')'-fenetil7-



U H -Í -HCl. 1/2 ILO 21 23 3 2 2 ' 2

4,5 ? 6,7-tetrahidro-t iazol^, 4-c*7p iridila
P.f. 23CSO.

Calculado : C 54,9 , H 9,49 ^
Hallado : 0 54,9 H 5,49

(Partiendo de alfafeniletil)-A y p--¡¡oluolsulfonil-tiourea en piridina) 
templo 94
clorhidi'ato de 2-/p-bromobenzolsulfonamido7— 5--/([alfa ) -fenei il7-A, 5:4,7** 

ielrahidrO"iiazol/5,4-c/piridina

P.f. 23o- C. ^20^2G^^^3^2^2'^
Calculado : C 46, 7 H ¿,10 ,
Hallado : C ¿6,4 , H 4,17

(Partiendo de alfa-feniletil-A y p-hromobenzo1sulfoni1-iiourea en piridina) 
h.leaplo 95

Clorhidrato de 2-/iñ-metilsulfonil^onzolsulfonamidp7-5--/la-ií'a)"ienil--etil7- 
4,5,4,7-teirahidro-t iazol/5,4-c7ni ri <1 i na
P.f. 236 - 237^ C. C^^II^H^O^.HCl

Calculado : C 49,1 II 4,71
Hallado : C 49,2 H 4,78 4

(partiendo de 1-(alfa)-fenil-etil-A y m-metilsulfonil-henzolsulfonil-tiourea
en piridina)
Ejemplo 96
Semihidi-ato del clorhidrato de 2-/p-me toxihenzo 1 sulfonamiuo*7-3-/(alfa)- 

fenetiÌ/'4,3,4,7-lctrahidr-o-tiazol/5,4'*c/piridina

P.f. 23CBC. Cg^II^O^S^.HCl.1/2 HgO
Calculado : 0 53,0 p II 5,31
Hallado : C 32,9 , II 5,35

(Partiendo de alfa-fenil-etil-4. y p-Eietoxibenzolsulfonil-tiourea en piridina) 
Riempio 97
Diclorhidrato de 2-tetrametilenimino-5-propil-4,3,4,7-tetrahidi-otiazol75,4-^ 
piridina 
P.f. 225CC.

Calculado : C 4S ,1 4 H 7,15
Hallado : C 48,1 H 7,17 4

(Partiendo de n-propil-A y H,N-tetrametìlentiourea)

C13^21 S. 2 HCl
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Ejemplo 93
Diclorhidrato de 2-hexametilenimino-5--propil-4,5.6,7-tetrahidro-tiazoi
/p,4-cj/piridina
P .f . 2C0 ec. C H 1^8.2 HCl

Calculado : C 51,2 ,, E 7,73 3
Hallado : O 51,3 H 7,82

(-Partiendo de n-propil-A y N,N-hexametileniminotiourea)
Ejemplo 55'
'..-riclorhidrato de 2/H-metilpiperacino/-5-propil-4,5,6,7-tetrahidro--6:i.azol 
/5,4-^piridina
P.f. 224S0. C O I L A S .3 u n

14 24 4
Calculado : C 43,1 H 6,$8 ,,
Hallado : C 42,7 4 II 7,35 /,

(Partiendo de n-propil-A y H^-tiocarhamoil-N^-metil-piperacina)

Ejemplo 100
Liclorhidrato de 2-dietilamino-5"-propil-4,3,6,7-tetrahidro-tiazol/9,4-^ 
pií'idina
P.f. 133 - 190a-j. C,JHJHS.2 IIC1¡ J ¿o j

Calculado : C 47,9 H 7,73
Hallado : C 4.7,5 II 3,06

(Partiendo de n-propil-A y H,Íf-dietiltionrea)
Ejemplo 101

Clorhidrato de 2 -^í-metil-cicloIiexilamino7-5--propil-4,5,6,7-tet).'ahidro-tiazol
/5,4--o/piridina
P .f .  22 460. C ^ H ^ l^ s.H O l

Calculado : c 5S,1 II 3,55
hallaao : 8 9 í, í / II 0 4̂!

(Partiendo de n-propil-A y H-ciclohexil-H-metil-tiomea)
Ejemplo 102

2-dialilamino-5- -propil-4,3,6,7"tetrahidi-o-t iasol^5,4-c/piridina
P.f. 20B0.

Calculado : J 64,9 H 3,33 ,
Hallado : 8 64,4 II 8,46 ^

(Partiendo de n-propil-A y N,H-dialiltiourea)



Ejemplo 103
Biclorhidrato de 2-amino-3̂ 2-metoxi-etil7-4,3)8,7-tetrahidro-tiaBol/5,4-c7 

piridina
P.f. 2032c. 'CJi, JT,CS.2 HC19 1p 3

Calculado : C 37,8 , H 5,98
Hallado G 37,7 II 6,14

(Partiendo de /2-metoxi-etil7-Ay tiourea).

Esta solicitud corresponde a la presentada en Alemania el 23 de Julio 
de 1.963 bajo el número T 29 055 IVd/l2p, se acoge a los beneficios del ar­
tículo 31 del vigente Estatuto de la Propiedad Industrial y del artículo 4^ 
del Convenio de la Unión.

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

1). Procedimiento para la obtención de nuevas 4,5,8,7-tetrahidro-tiazol 
¿3)4-c/piridina,s gg fórmula general

donde
representa un átomo de hidrógeno, un resto de alquilo con 1 - 6  átonos 

de carbono, un resto de alquenilo con 2 - 6  átomos de carbono eventualmente 
sustituido por halógeno, un resto de cicloalquilo con 3 - 8  átomos de car­
bono, un resto de arilo con 6 - 1 0  átomos de carbono, un resto de aralquilo 
con 7 - 9 átomos de carbono, un resto de acilo de un ácido carboxilico ali- 
fático o aromático o ácido sulfónico, mi resto de carbamoílo o un resto de ami- 
dina,
- 2 es un átomo de hidrógeno, un resto de alquilo con 1 - 6  átomos de carbono,
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un resto de alquenilo con 2 - 6  átomos de carbono eventualmente sustituido 
por halógeno, un resto de cicloalquilo o, juntamente con el átomo de nitró 
geno y R^, puede ser un anillo heterociclico, eventualmente interrumpido 
por otro heteroátomo y/o puede estar sustituido por un grupo hidróxilo, un 
grupo alquilo inferior o fenilo.

representa un átomo de hidrógeno, un resto de alquilo con 1 - 6 átomos 
de carbono, un resto de alquenilo con 2 - 6  átomos de carbono eventualmente 
sustituido por halógeno, un resto de cicloalquilo con 3 - 8  átomos de carbo­
no, un resto de arilo con 6 - 1 0  átomos de carbono o un resto de aralquilo 
con 7 - 9  átomos de carbono, un resto de acilo de un ácido carboxílico 
alifático o aromático o ácido sulfónico, un resto de carbamoilo, dé tiocar- 
bamoílo o de amidina, pudiendo los restos de alquilo mencionados en la defi­
nición de los restos estar sustituidos eventualmente por un grupo
hidróxilo, alcoxi o cicloalquilo, un grupo carboxilo, carbalcoxi o aminocar- 
bonilo y los anillos aromáticos eventualmente por átomos de halógeno, grupos 
hidróxilo, alquilo, alcoxi, alquiltio, alquil-sulfonilo, alqailendioxi, amino, 
alquilamino, acilamino o aminosulfonilo,

y Jlp, que pueden ser iguales o distintos, representan átomos de hidrógeno, 
restos inferiores de alquilo, de arilo o de aralquilo y
A representa una unión de carbono y nitrógeno o un resto bivalente de hidro­
carburo alifático con 1 - 3 átomos de carbono
así como de sus sales con ácidos inorgánicos u orgánicos fisiológicamente 
tolerables, caracterizado por el hecho de reaccionar una sal hidrohalogena- 
da de una 3-bromo-piperidona-(4) de la fórmula

880

885

donde tienen los significados indicados, con una tiourea o bien una
tioamida de la fórmula
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donde A, y Ag "tienen los significados anteriores, ventajosamente en un 
disolvente y a temperaturas comprendidas entre la temperatura ambiente y 
la temperatura, de ebullición del disolvente empleado, eventualmente en 
presencia de un medio antiácido, y, en el caso en que se obtenga un compuesto 
en el cual R^ represente uno de los restos de acilo indicados de un ácido 
carboxílico alifático o aromático y tiene otro significado que,el de un 
resto de acilo de un ácido carboxílico alifático.o aromático, trai?sformarse 
éste eventualmente, por hidrólisis y por métodos usuales, en un compuesto en 
el cual representa hidrógeno, y/o de transformarse éste eventualmente, 
por métodos usuales, en un compuesto en el cual A-, tiene los otros signifi­
cados indicados anteriormente excepto el de un resto de arilb, 
y/o transformarse en una sal el compuesto obtenido, de desearse así, por 
métodos corrientes, con un ácido inorgánico u orgánico fisiológicamente to­
lerable.
2). "PROCEDEdlEHTO PALA LA OBTENCION DE NUEVAS 4,3,6,7-TEl'AAIIIDA0-TIAZ0L- 
¿5,4-o/PIRIDINAS".

Esta Hemoria consta de veintiocho hojas foliadas y mecanografiadas por 
un sólo lado de sus caras.

Kadrid, 20 de Julio ""tT% 6 9
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