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"Procedimiento para la preparacién de derivados pirazclicos".
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Memoria descriptiva

Egta patente tiene por objeto un nuevo procedimiento para

la preparscion de derivados pirezdlicos, y mas ooncretamente se re=
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fiere a la obtencidn de derivados del benceno-~pirazol (& indazol)
de formula general &
CH3

€= 0= CH - (CHy)y = N
IN 2 2/n \CH3

en la gue n es un nimero entero comprendido entre 1 y 5.

Esta serie de productos, entre los que se encuentra el l-
bencil-3=(3-dimetil-amino-propoxi)-1H-indazol (indazol & benceno~pi-
razol), sustancia dotada de notables cualidades terspéuticas, se ob=
tiene normalmente por reaccion de la sal sodica del l-bencil-3-oxi-
1H~indazol (oompuesto ocuya preparacién desoribidé Milrath en 1908)
con un derivado halogenado, de formula s

A3

Hal - CH, - (CHp), - N\cﬂ3

En el procedimiento objeto de esta patente se hace reaccioe
nar en condioiones adecuadas la sal sddica del l-bencil—3—oxi-lHwin-

dazol, con un p-toluensulfonaté de formula general :

| /0H3
3

La reaccidn, que se realiza suspendiendo los productos re-
scoicnantes en un disolvente organice no polar, tal como xileno, so-
lo 0 mezoledo con éter etilico, transcurre segin la siguiente expre~

sion 3
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C =0« Na

CH
| N + CHy @503"032"("32)11" N< cn“)
nemy & >

%83
OHy @so Na + Ic - 0 CHp= (CHp)y, ~ N\cn

N 3

Para facilitar la comprension de este procedimiento, y sin
que ello pueda considerarse como limitacidn de la patente, se des=
oribe a continuacion como ejemplo la preparacién del l-bencil-3-(3-

dimetil-amino-propoxi)-1H~indazol, de formula 1

C-0=Cly~-Cl~ CH - N o
| 2 Hp Nen
N 3

EJEMPLO

T2 Pz I

Preparacion de l-benoil-3d—(3~dimetilamino-propoxi)-lH-indazol.

A 400 ml. de metancl anhidro se afladen 4,6 gr. (0,2 mols)
de sodio metalico y disueltos estos, 44,8 gr. (0,2 mols) de l-ben—
0ile3~oxi~lH~indazol. Con ello se obtiene una solucion de la sal
sodica de este producto, en metanol. Al vacfo me lleva a sequedad;
se recoge el s0lido preparado y -se tritura ocuidadosamente. Se to=
men 24,6 gr. (0,1 mol) de esta sal y se suspenden en 250 ml. de xi-
leno. A osta suspension se afiade, oon fuerte agitacion, y en el
transourso de unos treinte minutos, wna solucidn de 26 gr. (0,1 mol)
de p-toluensulfonato de KA-dimetilamino-propilo en 150 ml. de éter

diet{lico. Se refluye durante unas oinco horas. Se enfria la mez-
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ola; se lava con agua, se deseca la capa xilénica y se destila, pri-
mero el disolvente y luego el aceite residual. Se recogen unos 26

gr. de 1iquido espeso que a un vacio de 0,5 mm. pase a 197 9C.
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Se reivindica oomo objeto de esta patente 3
1, - Procedimiento para la preparacidén de derivados pirazd-

licos de formula general :

CH

C =0« CHy = (CHp)y =~ N{
| :
N

0oy >

en la que 1 es un nimero entero comprendido entre 1 y 5, caracteri-
2200 por hacer reacoionar adecuadamente la sl sodica del l-bencil—
3=oxi-~1H~indazol, con un éster del acido p~toluensulfdnico, de £or-

nula general @

CH3
ony & S>3 - 0y - (onghy - x

2. - Procedimiento segin la reivindicacion anterior, ca~
racterizado porque el éster del acido p-toluensulfénico es el p=to-

luensulfonato de -dimetil-~amino-propilo, de formula :

033

3. ~ Procedimiento segin las reivindicaciones anteriores,
caracterizado por realizar la reacoidn en un disolvente organico,
generalmente no polar, en presencia O ausencia de cataligzadores, Qi

solventes y diluyentes organicos & inorganicos.
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4+ = Procedimiento para la preparaciin de derivados pirazo-
licosa.
Esta memoria consta de cinco péginas, esoritas por una sols

cart.
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