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MEMORIA DESCRIPTIVA

Correspondiente al regisiro de Patente de Invencidén que,
por veinte ahlios, se solicita para Espafia y sus Colonias,

a favor de la firma "SOCIEDAD ESPANOLA DE ESPECIALIDADES
PARMACO~TERAPEUTICAS,S.A.", residente en Barcelona, Avda.
San Antonio Maria Claret, n2 173 ¢ = =~ = = = =« = = = = = =
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WUN PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE UN PRODUCTO BENZO-
DIAZEPINICO"

gon o g s

La presente Patente de Invencidn se refiere a un pro-
cedimiento para la preparacidn de un compuesto benzodiaze-

pinico de la siguiente férmulas
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diazepin-2-~ona.

Entre los varios procedimientos que conducen a la rea

lizacidn del citado cuerpo benzodiazepinico consideramos
que el del objeto de esta Patente reune las mayores venta-
jas en rendimiento asl como en la obtencién industrial por
la sencillez de su procedimiento y lo lineal de su marcha,.
Nuestro procedimiento consiste en partir del 2 oxia~
mino~-acetilamido-5-cloro benzofenons (previamente obtenido
a partir del 2 dibromo acetilamido~5~cloro-benzofenona)
transforméndolo por ciclacién y deshidratacidn en 7 cloro-

S5-fenil-hidroxi 1,3 dihjdro 24 1,4 benzodiazepin-2 ona,

OH ?
~NHCO-CH-NHy N——-2C=~0
> CH~OH]
Cl -?=O Cl= ?====N
06H5 06H5

Esta deshidratacién con ciclacibn y formacibn del
compuesto benzodiazepinico se realiza por calefaccibn de
la solucién del compuesto a cadena abierta en disolvente
anhidro. Se puede aumentar el rendimiento afiadiendo un des-
hidratante que desplace el equilibrio de reaccién hacia la
formacidén de benzodiazepinos,

Para una correcta interpretacidén se describe, a
continuacién, un caso de ejecucidn prédetica, a titulo de
ejemplo no limitativo.

EJEMPLO;~ Se disuelven 15,22 gr, (0,05 moles) de 2 oxiaming-
acetilamido 5 cloro bvenzofenona en 700 cc. de piridina y
100 cc. de tolueno y se calienta a reflujo por 15 horas,

Se concentra la masa de reaccién destilando los di-
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solventes que arrastran el agua formada en la reaccién por
formacién de un aceotropo.

Se forma el producto 7 cloro-5-fenil-3-hidroxi 1,3
dihidro-2H 1,4 benzodiazepin en vaclo del disolvente y pos-
terior extraccién del 2 oxiaminoacetamido-5-benzofenona qus
no hubiera reaccionado con 4cido mineral dilufdo. Quede ung

mase insoluble en agua constituida por 7 cloro=5-fenil-3-

hidroxi 1,3 dinidro-2H 1,4 benzodiazepin-2-ona que se puri-

fica por cristalizacién en alcohol. El producto cristalino
asi obtenido funde a 202-2042 y sus andlisis espectrofoto-
métricos en solucién metambélica presenta la siguiente ab-

sorcidn:

1%
B = 2209 m = 1,270
1 cm,

Habiéndose descrito ampliamente la naturaleza del

invento, as{ como su realizacién en la prdctica, se hace

constar gque el mismo es susceptible de variaciones de detad

lle, sin que por ello se altere su principio fundamental

que constituye la esencia de la invenciln.

N O T A

Hecha la descripeidén del presente invento, se decla~-
ran como nuevas y de propia invencibn las siguientes rei-
vindicaciones:

le,- Un procedimiento para la preparacién de un pro-

ducto benzodiazepinico, que posee la sigulente férmulas
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0 sea el T-cloro~5-fenil-3-hidroxi~l,3~dihidro-2H-1,4-ben~
zodiazepin~-2-ona, caracterizado por partir de 2-~-oxiamino-
acetilamido~b~cloro=benzofenona que por deshidratacién se
cicla dando el T=cloro~5-~fenil-3-hidroxi-l,3-dihidro-2H-1,4
-benzodiazepin-2-ona.

28,~ Un procedimiento para la obtencién de un com-
puesto benzodiazepinico, segin la anterior reivindicacién,
en el que se realiza la deshidratacidén y ciclaciédn del
2~oxiaminoacetilamido~5-cloro-benzofenona en disolvente
anhidro por calefaccién con procedimiento deshidratante.

3&,~ UN PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE UN PRODUCH
70 BENZOAZEPINICO.

Segin se describe y reivindica en la presente Memoria
descriptiva, que consta de cuatro hojas foliadas y escritag
por una sola cara. -

Madrid, a 10 de Agosto de mil novecientos sesentd

¥y seis,
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