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MEMORIA DESCRIPTIVA

El invento se refiere a derivados de 3'-arilespi-
dof imidazolin~-2,1'~ftalanol y de 2-[2“-{alfa-hidroxi-arilme-
til)-arill-2-imidazolina que son tautdmeros yrtienen las

férmulas generales
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en las que Rl, Ry R3 v R4 representan hidrdgeno,
haldgeno, alquilo inferior, alcoxilo inferior,

hidréxilo o trifluorometilo; ¥y R

R representan
5 N 6 p

hidrdégeno o algquilo inferior,
y a sus sales de adicidn de deido

Los compuestos de la formula I pueden experimentar
un cambio prototrdpico para formar compuestos de la férmula
II. Tanto los isémefos tautémeros como las respectivas
mezelas se hallan dentro del dmbito de este invento.

Bl proce@imiento de este invento comprende

tratar un compuesto de la férmula general
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donde Rl, R2, R3, R4, R5 y R6 vienen el mismo
gignificado que antes,
con un agente reductor y, si se desea, transformar en una
gal de adicidn de dcido un producto obtenido.
15. El procedimiento de este invento se ejemplifica
con el esquema de reaccidn que sigue, el cual incluye tam-
bién una representacidn esquemdtica de las mezclas tautd-

meras.
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Yy RG tienen el mismo signi-~
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Los compuestos de le férmula III pueden experimen- ;f?,
tar también un cambio prototrépigo para formar compuesitos .
de la férmula IV, ' e
Los compuestos de la fdérmula III se convierten en
los compuestos de la férmula I y sus tautdmeros utilizando un-’
agente reductor, como el borohidruro sédico, el hidrdgeno en
presencia de niquel de Raney; el zinc en etanol, ete. Ia re- R
duccidn se efectua de conveniencia a la temperatura del am-~ .. -
biente o mds alta,ypreferentemente & temperatura entre unos L
200C y 1002C. Ademds, la reduccién puede realizarse apropiada-
mente en presencia de un disolvente orgdnico inerte, como por
ejemplo, dimetilformamida, disolventes hidrocarburos como el ben
ceno o el tolueno, o alcanoles como el metanol, el etanol, etc,
Como se ha sefialado antes, el proton hidroxilico
de un compuesto de la fdérmula II puecde experimentar.un
canbio prototrdpico pars formar el respectivo compuesto
isomérico de 1a férmula I. En solucidn, el producto obte~
nido después de reducir un compuesto de la férmula III serd
de ordinario una mezcla de las formas taurdneras I y II. ILas
cantidades respectivas de las formas isoméricas presentes
depende de factores tales como el sistema disolvente empleado,
el pH del medio y el producto particular, es decir, del
significado de R;R,, R3, Ry, R5 ¥ Rg en las férmulas I y II,
Los compuestos de las férmulas III y IV se prepa-

ran segun el esquema de reaccidn siguientes
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¥y Rg tienen el mismo

donde R, Ry, Ry, R, Ry

significado que se ha expuesto antes,

0}
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Los materiales didli-
cos de partids de la férmula V son compuestos conocidos o se RS
obtienen facilmente en analogia a la preparacion de los com~
puestos conocidos. Los materialés de partida didlicos _.:M
pueden convertirses con facilidad en los intermediarios |
dicarbon{licos de la férmulz VI por técnicas de oxidacidn
que son ya de si conocidas; por ejemplo, utilizando dixdxido
de selenio y similares como agente oxidante, o empleando 15;.
otros sistemas oxidantes, como el tridxido crdmico en '
piridina.

El tratamiento con un agente oxidante puede efec—
tuarse convenientemente en un disolvente orgdnico, como por
ejemplo dimetilformamida, sulféxido de dimetilo, disolventes
hidrocarburos (como el b:necenc y el tolueno), alcanoles
(bof ejemplo, los alcanoles inferiores, como el metanol y
el etanol, etc,), el deido acético & temperatura elevada,

8 ser posible entre la del ambiente mds o menos y unos
150ecC,

Tos intermedizrios de la fdérmula VI se condensan

facilmente con disminas de la férmula

Rg R
' 16
NH,~CH~ CH-NH, VII

donde R5 vy R6 tienen el mismo significado que antes,
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por mezcla de los componentes o por reaccidén de éstos en
presencia de un disolvente orgdnico como el benceno o el
tolueno, alcoholes como los aleanoles inferiores, etc. La
condensacién se efectua convenientemente a la temperatura
del ambiente o mds alta, y de preferencia a temperatura
entre unos 20¢C y 1502C. En alternativa, el reactivo
diaminico de la férmula VIL puede emplearse en forma de una
sal respectiva, ¢n cuyo caso la reaccidn se efectua calen-
tando la mezcla de los reactivos hasta fusidn,

Los productos de la reaccidn, o sea lo compuestos
de la férmula VIII, pueden oxidarse facilmente (por ejem—
plo, mediante tratamiento con un agente oxidante, como el
perdéxido de hidrdazeno, o mediante exposicidn a oxigeno
gaseogo a la temperatura ambiente) para former los peroxidos
de la férmula IX, los cuzles se reducen con facilidad a los
productos fintl:z respectivos., Ia oxidacidn se efectua de
conveniencia en un disolvente orgdnico, como alcoholes,
dimetilformamide, ete., & la temperatura ambiente. Pueden
emplearse tambidn temperaturas mds altas o mds bajas, por
ejemplo entre unos 202C y 1002C,

Dado que los intermediarios peroxidicos experi-
mentan con facilidad reduccidn, la mezcla reaccional obteni-
da después del tratomiento de una compuesto de la férmula
VIII con un agente oxidante contendrd de ordinario los pro-

ductos finales junto con el intermediario peroxidico de la
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férmula IX. La reduccién completa del perdxido puede lograr-

.

se sin separarlo de lz mezcla reaccional y, en una modalidad

preferida, el producto de 1a oxidacidn se somete directamen-’

A

te a tratamiento con un agente reductor. Sin embergo, si -
se desea, el intermediario peroxfdico de la férmula IX puede- .
separarse, por cualquiera de las tdenicas usuales (por ejem~--

plo, separacidén cromatogrifica, cristalizacidén fraccionada,.. -

~

etc.), de 12 mezcla reaccional obtenida después del trata-: |
miento de un compuesto de 1a férmula VIII con un agente oxi;}‘
dante, L
La reduceidn del peréxido se ofectua conveniente~
mente empleando cuzlquier agente reductor de log que se usan
de ordinario para la reduccidn de los peréxidos (como sulfi:
to sédico, fosfito de trialquilo, etc.), preferentemente en
presencia de un disolvente orgdnico (como un aleohol, por
e jemplo metanol o 3tanol; dimetilformamida, ete,); o, cuando
se usa una sal doul perdxido, la reduceidn pucde efectuarse
en un disolvente 2cuoso (por ejemplo, en un disolvente alcohd-
licoacuoso). La rcduceidn se realiza de conveniencia a la
temperatura del smbionte o mds alta, y preferentemente & tem~
peraturs entre unos 209C y 100200,
Como sc ha sefialado antes, el proton hidrox{lico
de un compuesto de la foérmule IV pucde experimentar un cambio
prototrépico para formar el respectivo producto

de la férmula III. En solucién, el producto obtenido después
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de oxidar y reducir un intermediario de la férmula VIII serd
de bprdinario uns nezcla de las formas tautdmeras III y IV.
Las cantidades rospectivas de las formas isoméricas presen~- 3
tes depende dc factores tales como el gsistema disolvente
empleado, el pH del medio y el producto particular, o sea

el significado d¢ Ry, R,, RS’ R4, R5 ¥ Rg en las férmulas

III y IV. Por cjomplo, en una solucidn de cloroformo, el
producto obtenido después de oxidar y reducir 2,3-dihidro-
-5-fenil-5H-imidazol 2,1-alisoindol contiene una mezcla de

los tautdémeros 2,3~dihidro-5-hidroxi-5-fenil~5H-imidazo[2,1-
-a)isoindol y 2-(2~-benzoildenil)~2-imidazolina, en la rela-
cidén de 1:1 aproximadamente. Las sales de zdicidn de decido
aisladas de la manera ordinaria del producto de reaccidn

de la oxidacidn y reduccidn de 2,3-dihidro-5-fenil-SH-imidazo
[2,1-a]isoindol se obtienen de ordinario en forma de la es-

tructura III,

Los compuustos de las fdrmulas I y II forman
sales Ge adicidn de dcido, por ejemplo con deidos orgd-
nicos e inorrénicos. Acidos orggnicos apropiados son,
por ejemplo, el dcido maléico, el dcido fumérico, el
deido asedrbico, el dcido tartdrico, el deido salicilico,
el deido suceinico, el dcido eitrico, ete. Acidos inorgdnicos

apropiados son, por ejemplo, los fcidos halohidrices (por
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ejemplo, el dcido clorhidrico y el bromhidrico), el dcido '
sulfirico, el dcido sulfémico, el deido fosférico, ete. Las '
gales de adicidn de deido se preperan con facilided por las -
téenicas usuales para la prepa}acién de sales de adicidn de.:t
5, deido, técnicas que son de facil evidencia para los expertos;‘

en la materia.

Los compuestos de la férmulse I, sus tautdémeros
y sus sales de adicidn de dcido farmacéuticamente acepta- ;7&
bles son también dtiles como psicoestimulantes, A titu-
10, lo de ilustracidn, cuando se admincstra por via oral, por
ejemplo, a animales de sangre caliente (como los ratones)
la 2-[2-(alfa-hidroxibencil)-fenil]l-2-imidagzolina, impide
la ptogis inducida por la tetrabenacina a 7 mm por kg

(Pletscher y col., Progress. Drug Research, vol. II,

15, pdgina 417, 1960),

Los compuestos de la férmula I y sus tautdmeros
son también dtiles para la preparacidn de compuestos de

utilidad farmecéutica, de la férmula
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en lag que Rl, RQ, R3, R4, R5 ¥y R6 tienen el

mismo significado que antes.,

La preparacién de los compuestos de la férmula
VIII comprende traotar un compuesto de la férmula I o sus
tautdmeros con una base o un dcido, como catalizador,

Los compuestos de la férmula I y sus tautdmeros
son en su mayoria sdlidos cristélinos, blancos e inodoros, que
funden a temperatura del orden de 50 a 250C, Tienen pPro-
pied&desAbésicas ¥ pueden prepararse convenienbtemente en
forma de sux sales de adicidn de dcido. Se preparan sales
apropiadas de 13 manera que se ha descrito aqui antes. Las
sales son coracteristicamente sélidos blancos, cristalinos
e inodoros.

Loz compuestos de la férmula I de preferencia en forma
de sus sales de adicidn de dcido, pueden formularse en prepara-

dos aptos para administracidén por via enteral o parenteral. Se
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los puede 2laborasr en formas farmacduticas de dosificacidn [P

unitaria que contienen de 0,5 mg 2proximadamente a 100 mg

LI

aproximadamente de material activo, o sea de un compuesto de;

.

la férmula I 0 una sal feSpectiva. Las formulaciones
parenterales contienen de ordinario menos substancia activé
que las composiciones destinadas 2 la administracién ente-
ral, por ejemplo oral. Para la administracidn oral, los - ...
productos de egte invento pueden prepararse en forma de 1u':
pastillas, de cdpsulas y similares qua contengan de 10 a 50"
mg aproximadaemente de material activo. Las formulaciones = ",
aptas para la administracidén .oral pueden ser tales que pro;\
porcionen desprendimiento inmediato, o alternativamente
desprendimiento prolongado, del medicamento activo. En gene-
ral, las formulaciones se preparan con materiales coadyuvan-
tes aceptables farmacéuticamente, que comprenden de un 60% a
un 98% en peso de las composiciones en forma de dosificaw-
cién oral, |

Para la administracidn parenteral, los compuestos
pueden formularse con un diluente 1liquido, por ejemplo,

agua destilada, on la preparacidén de una forme de dosifica-

eién parentorzl apropiada. ILa forma preferida de dosifica-

cidén parenteral contiene de 0,5 mg aproximedamente a 15 mg
aproximadamente del medicamento activo, En general, los
compuestos de este invento se formulan con coadyuvantes

inertes convencionacles en forma de dosificacidn aptas para
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administracidn cnteral o poremtboral, siguiendo las téenicas:.
¥y los procelimicntos convencionales de la prdctica anterior;
Ias formas de donificnaeidn apropiadas incluyon las pastillaéjl
¥y las cdpsules, asi cormo las scluciones, 1las emulsiones y
5 las suspensiones. Los coadyuvantcs inertes gque son aptos

para usar en la preparacidn de las diversas formas de dosi-
ficacidn incluyen liquides y =8lidos, de naturaleza inorgd-
nica u orgdinica, como agua, gelatina, lactosa, almiddn,
estearato de magneslo, talco, aceites vegeteles, gomas,

10. polialquilenglicoles, vasclina, c¢te. Complementariamente,
los compuestos pueden usarse en combinacién con preservadores,
estabilizadores, agentes humectantes o amilgentes, sales
para altersr lo presidn osm&tica, amortiguadores, ete. Si se

desea, los compuestos pueden usarse tombién en mezela con

15+ otras substancics de utilidad terapdutica.

Bl medicemento, ea lz forme preferida de dosifi-
cacidn oral, o sea de pastillas o cdpsulas que contienen
de 10 a 25 mg dc weterial active, sc administrard, en las
circunstancias ordina}ias, tres o cuatro veces por dia. ILa
20. composicidn parenteral se administrard de ordinario una o
dos veces al dia. Las dosificaciones eficaces para la
administracidn de los conpuestos de este invento, o sea los
compuestos de las férmulas I y II, dependeré en todos los
casos, como es légico, de la gravedad y caracteristicas in-—

25. dividuales de cada caso segun determina el Ffacultativo. Debe
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entenderse que las formas de dosificacidn que contienen
cantidades mayores o menores dol ingrediente medicamentoso™ ™
activo ectdn incluidas cn cl, &rbito de este invento y que
tales formae de dosificacidn pucden administrarse mds o me= '
nos frecuentamente de los que sc ha indicado agui. Se en- .

tiende tambidn que las formas de dosificacidn que contienen

-
..

coadyuvantes inertcs en cantidades mayores o menores de las

indicedas aqui estdn también englobadas por este inventos =~

El invento se comprenderd més plenamente por los . -
ejemplos quec siguen. Estos ejemplos son ilustraclones del
invento. Todas las temperaturas cotdn expresadas en grados
centigrados. Los puntos dco fusidn con descomposicidn se
tomaron cn tubos capilares abicrtos. Estos puntos pueden

variar en + 102 segun la rapidez del calentamiento.

EJEMPTO 1

A una solucidn que contenia 5 g de borohidruro sdé-
dico en 100 cc de ctanol se afiadicron en pequeilas porciones
25 g de 2~(2-benzoilfcnil)~2-imidazolina (o de 2;3-dihidro~
~5~fenil-SH~imidazo / 2,1-a /isoindol-5-0l). Se agitd la sus~
pensidn a 259 por 18 horas y se la virtid on 600 cc de agua
helada: La filtracidn dio 24,5 g (97%) de una cosecha cris-—

talina, fundente a 117-119¢. Una muestra, recristalizada en
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una mezecle dc clorure dc motilcno, étor y éter de petréleo,?
dio prismas blancos Ge 2'-fenilespiro [Timidazolidin—2;l'—
~ftalano_7/ (o de 2ﬁ["2'—(alfa—hidfoxibencil)~£cnil;7-2~imida—-
zolina); fundentes a 119-1218; mdximos ultravioleta (2-pro-
panol) on 259 milimicras (épsilon = 2400); inflexiones en
284 milimicras (épsilon = 1500); resogancia magnética nuclear
(CDCl3): de}ﬁa 3,47 gs, 4, -qg2~Cﬁz~),.dolﬁa 5,50 (s, 1,
cg; delta 6,23 (s, 2, OH, NH), delta 7,0—7,8 (m, 9, CH
aromdtico)s ccrea de ir (CHCL) mex. 1,49 micras (épsilon =

0;9) (vg) .

Andlisis calculado para Cy i MN;0: C? 76,163 H; 6.39;
N? 11.10

Hallado: C, T6.24; H; 6e43;
N, 11.29

El motorial 4 nartida puade prapararse asi:

Sc eonetid 2 reflujo por 4.1/2 horas eon mezcla
de 1 g de didxido de selenio y 1 g de 2-hidroximetilbenzo-
hidrol en 5 cc dc fcido acético. B¢ onfrid la solucidn, so
lo filtrd para separar cl sclenio, se virtid ol filtrado
en agua helade y sc alecalinizd con hidrdxido sédico. ILa
extraccidn con éter did un accite amerillo, al que sc afiadid
dter de petrdlco. Se obtuvicron prismas blancos dc aldehido
24bcnzoilbonzoicoﬁ que fundieron = 64=672, MNdximo ultravio-

leta (2-propanol) cn 226/7 milimicras (épsilon = 15,750) y
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251/2 miliricras (epsilon = 18,500), inflexidn en 294
milimieras (epsilon = 2,600); absorcidn infrarroja ‘
(CHC1,) en 1665 oz™ y 1705 o™l _—

Andlisis: caleulsdo pare CyyHyg0,: C, 79,985 H, 4,79

hallado: ¢, 80,005 H, 4,68

BT

Se sometid = reflujo por 24 horas una solucidn de -

21l g de aldehido o-benzoilbenzoico cn 250 cc de tolueno

¥y 34 cc dc etilendiamina. Bn dicho tiempo se separaron R
11,5 cc dec una fase acuosa, rocogida en unAcolector de -
Dean-3%ark. Se concentrd la mezcla reaccional en vacio, o
hasta un aceite de color anaranjado, que se disolvid en ace-
tato de ctilo y se lavd dos veeces con aghia. Se secd la
solucidn, se¢ la concentrd, sc la disolvid en 200 cc de
acetato dc otilo y se efiedid una solucidn de 5,3 ce do

deido sulfurico concentrado en 100 ce de etanol. S¢ re-
cogié un precipitade cristalino, que, despuds de reeris-
%alizacidn on una mezcla dc metanol y acetato de etilo;

dio prismas blsncos dc¢ sulfoto de 2y 3=-dihidro~5~fenil-5H~imi
dazo[2,1-a]isoindol, fundentes a 226-2292 (descomposicidn).
Méximos ‘ultravioleta (2-propanol) cn 240 milimicras (ep~
silon = 15,000) y 276 milimicras (epsilon = 5400); ansorcidn
infrarroja (KBr) en 1660 cm™L.

Andlisis: calculado para Cy6Hy 4N . HoS0: C, 57,823

H, 4,85; N, 8!43
hallado: ¢, 57,61; H, 4,813 N, 8,73
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A& una suspunsion wn cmus 80 8,5 g de sulfoto de
2, 3=dihidro-5~-fenil-5H-imidaszol2,l~a]isoindol s afirdieron
50 cc dc hiurdxido sédico zeuosc l-n. Io «xXtraccidén con clo-
ruro de¢ mobileno y 1z concentrocidn dicron un accite do co- -
5 loranaranjndo, quo so disolvid on wnz mezcla de 30 cc de
cloruro de mctileno y 30 ce de cionol. A esta solucidn sc
agresaron 2,3 ce de perdxide de hidrdzeno 21 30% en peso.,
Después dc =gitar a 252 por 18 horas, se rccogidé un precipi~
tado, que, después de roerisvaliz-cidn en metanol, dio pris-
10. mag blancos de 2-(2-benzoilfonil)-2-imid=zzolina, fundentes
a8 194-19%2 (descomposicidn), Inflexiones ultravioleta (2-
-propanol) en 225 milimicras (epsilon = 15,500) y 290
milimicras (epsilon = 2250), mdximos en 269 milimicres
(epsilon = 4100) y 276 milimicrss (spsilon = 4250); absor-
15, cidn infrarroje (KBr) en 1660 exL,
Andlisis: caleculado para 015H14ﬁ20: c, 76,785 H, 5,643
N, 11,19
hallados Cy 7653425 Hy, 5,79;
' N, 11,13.
20. La 2-(2-benzoilfenil)-2-imidaesolina preparada de
este modo pucde formar el 2,3-dihidro-5-fenil-5H-imidazo

[2,1~c]is0indol~5-01 isomérico.
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EJENMPLO 2

A un2 solucidn de 2,9 & del clorhidrato de 2-{2-ben-:.

zoilfenil)-2-imidazolina (o de 2,3~dihidro-5-fenil-5H-imi- e

dazo[2,1-a]isoindol-5-0l) en 50 cc de etanol se afiadieron

5 g de polvo de zinec. Se 2gitdé la suspensidn y la tempera-
tura subid hasta 342, Al csbo de 30 minutos de agitacidn

a la temperaturs ambiente, se recogid el zinec en un filtro,
se virtié el filtrado en hielo y se basificd con hidrdxido
sédico acuoso. Se extrajo la solucidn con éter y se lavd
con agua el extracto, que, después de concentracidn, dio
prismas blancos de 3'-fenilespiro [imidazolin-2,l'-~fta-
lano] (o de 2-[2'~(21lfa~hidroxibencil)~fenil]=-2~imidazoli~
na), fundentes a 119-121¢,

EJEMPLO 3

Se sacudidé en atmdésfera de hidrdgeno, a 252 y con
una £tmosfoa de presidn, una suspensidn que contenia 2,5 g
de 2-(2-benzoilfenil)-2-imidazolina (o de 2m3~dihidro-5-
-fenil-5H-imidezo[2,1-alisoindol~5~01) ¥y 0,5 g aproximada-
mente de nfquel de Raney en 50 cc de ctanol, Al cabo de
22 horas la absorcidn de hidrdgeno era de 240 cc. Se fil-
trd 1o solucidn y se concentrd el filtrado en vacio. El
residuo, disuslto en éter, dio 1,5 g (60%) de prismas blan—

cos fundentes a 117-1212, de 3'-fenilespiro[imidazolidin-2,1'-

“«
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-ftalano] (o de 2-[2'~(a2lfa-hidroxibencil)-fenil]-2=imida~-

zolina),

EJENPLO 4

Formulacidn para pastillas

3'~Fenilespirolimidazolidin-2,1'~
~Ltalano]

Dihidrato de fosfato dicdlcico,
sin moler

Almiddén des maiz

Estearato de magnesio

Procedimiento:

Por pastilla

25,00 ng

175,00 mg
4,00 mg

1,00 mg
Peso total 225,00 mg

Se mezclaron entre si ¢l 3'-fenilespirolimidazoli-:

din-2,'1-ftalano] y el almiddn de maiz y se pazd la mezcla

por un temiz con mazos adelante, Iuero se mezcld esta mezcla

previa con fosfato dicdleico v 1z ritad del cstearato de mag-

nesio, se pasé todo ello por un tzmiz con cuchillas adelante,

y se formaron trociscos. Se pasaron los trociscos por una pla-

ca a velocidad lenta y con las cuchilles adelante, y se afiadid

el resto del estearato de magnesio. Se mezcld la mezcla y se

la comprimid.
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EJEMPLO 5

Formulacidn para supositorios

Por supositorio

de 1,3 &
3'-Fenilespiro[imidazolin-2,1'-
~Ft=alano] 0,010 ¢
Wecobee M (derivado de manteca de caceo y
nuez,de coco, con punto de
fusidn de 35,5-36,52C) 1,245 g
Cera de carnauba 0,045 g

Procedimiento:

Se fundieron el Wecobee M y la cera de carnauba
en un recipiente de tamafio aproviado, forrado de vidrio

(puede userse también el acero inoxidasble), se mezcld bien

y se enfrid hasta 45¢C. S¢ agrecd el 3'~fenilespiro[imidazo -

1idin-2,1'~ftalano], que habia sido reducido a un polvo sin
grumos, y se Sgitd hasta dispersidn complete y uniforme.

Se virtidé 1z mezcla en moldes para supositorios, y se for-
maron supositorios de un peso individual de 1,3 gramos. Se
enfriaron los supositorios y se retoraron de los moldes,
Tuego se los envelvid individuclmente en papel de cera ﬁara

embalaje (puede usarse también l2 hoje de estafio),
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EJEIPLO 6

Pormulacidn para cénsulas

Por cdpsula

I'=Fenilespirolimidazolidin-2,1'~

~ftalano] 10 mg
Lactosa 165 mg
Almiddén de maiz 30 mg
Talco b_mg

Pugo total 210 mg

Procedimiento:

Se mezclaron en una mezcladora apropiada el 3'-fenil-
espirofimidazolidin-2,1'-ftalano], la lactosa y el almiddn de
maiz. Se homogeneizd todavia la mozele pasdndola por una
maquinz desmenuzadora con tamiz y cuchillas adelante. Se
devolvid a la mezcladora el polvo homogeneizado, se afiadid
el falcc, zc mezcld a fondo y oo envacd la mezela en cdpsu-

las de¢ cdscars dura.
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REIVINDICACIONES
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Descrito el objeto del presente invento, se decla- .-
ran nuevas y de propia invencidn las siguientes -ireivindice-

ciones con prioridad de la solicitud de patente estadouniden~ -

se serial n¢ 711.202 dgl 7 de Marzo de 1968.

1. Procedimiento para la preperacidén de compuestos --

arométicos, correspondientes a las férmulas tautdmeras

5 Rg
?H*“"“* H H
NH NH ,N—é-RS

<4

N
S _
B 2 e
R, # NCH Ry’ H
CHOH
dfi\\. LN%
,{f.R
l*xgx;‘ } N

R
4

R

I . II 4

en las que Ry, Ry» R3 y R, reprcsentan hidrdgeno,
haldgeno, alquilo infericr, slcoxilo inferior,
hidroxilo o trifluorometilo, mientras que R5 ¥ R6

representan hidrdgeno o alguilo inferior,



y de sus sales de¢ adicidn ds dcido, caracterizado por tra-

tarse un compuesto de la férmula gensral

III

10.

en 12 que Ryy Ryy Rys Ryy Ry ¥ Rg tlenen el

mismo gignificado quc antes,
con un agente reductor y, si se desex, transformarse en una
gel de odicidn de dcido un producto obtenido.

15, 2. Procedimiento semin 1z reivindicacidn 1, carac-
terizado en que el agente reductor es el boYohidruro sddico,
zinc en etancl o hiurdgeno en presencic de niquel de Rangy.

3. Procedimiento zegun lzs reivindiecacio.nes 1 o 2,
caracterizado en gue la reaccidn se cfectua en presencia de

20. wn disolvente orgdnico inerte.

4. Procedimiento segin cualiuiera de las reivindica-
ciones 1 a 3, caracterizado en que la reaccidn se efectua

a temperatura del orden de 202C a 100¢C,
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5. Procedimiento segin cualquiera de las reivindi-
caciones 1 2 4, caracterizado en que R5 y R6 son hidrdgeno.

)

6. Procedimiento segin cuslquiera de las reivin-

-

dicaciones 1 & 5, carzcterizado en que Rl y R3 son hidrdgeno.~':3

7. Procedimiento segun cualquiera de las reivin-
Gicaciones 1 2 6, caracterizado por usarse como material de

partida 2~(2-benzoildenil)-2-imidazolinea,

8. Procedimiento para la proparacidn de compuestos .

arométicos.

Segun se describe y reivindica en la presente

memoria descriptiva que consta de 25 hojas foliadas y

ola cara.

Firmoaos JOE XUDRIGUEL
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