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MEMORIA DESCRIPTIVA

Te presente invencidn 8o refiere a un procedi~
miento para la preparacidn de nuevos derivados de imidazo-
lidinona.

Tos compuestos de imidazolidinona de la formula
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n  mignifica 2 ¢ 3 )
Rl significa &l grupo metiiico o etflico Yy
"R, ¥ Ry significan hidrdgeno o juntas un enlace adi-

en la qus

cional asiucomo sus sales de a@ioién con acidos inorgénicos
u organicos no se conocian hasta ol presente.

Como ahora se ha encon’rado, tales compuestos po-
seen;‘en.especial la 1~[2—E4—C34(SH—dibenz[b,f]azepin—5~il)—
~2-met1 L~propil=1-piperazinil I~ot11J3-metil-2~imi dazolidi-
nona y la 1~[2-[4~[3-(20,11-dihidro~5u~dibenzlb,£lazepin-
5—i1)—2<metiljpropil]-l—piperaginilj-etil]—Bfmetil-Z-imidaf
zolidinona; as{ como sus sales, propiedades valiosas farma-
oolégicgmente ¥ un {ndice tgrapéutioo apropiado. En la

adminigtracion peroral, rectal y parenterica detienen la

‘motilidad y las reacciones ocondicionadas, y actuan antieme-

ticamente y antagonicamente a la seretonina. Producen efoc-
0 en 0; ensayo de la traccién"'y tienen una accién egca~
sa parasimpaticolitica y cataloptica, ILos mievos compues-—
tos con el opipramol, (4-[3-(dibensz[b,flazepin-5-il)~pro-
pi;]—piperazin~l-etanol) que so consideran en su aceion
inhibidora do la metilidad yAantiemética asi como en el
"ensayo de la traccion"., Estas cualidades de accién; que
puedon comprenderse mediante ongayos usuales elegldos [voa-
se R. Domenjoz y W. Theobald, Arch,Int,Pharmacodyn, 120,
450 (1959) y W. Theobald et al.; Arzneimittel-Forsch, 17,
561 (1967)], caracterizan a los nuevos compuestos como apro-
piados para el tratamiento de tragtornos psicosométicos.
Segin el procedimiento de acuerdo con la in~.

veneién se preparan compuestos de la férmula general I,
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al hacer reacclonar en presencia de un egente de cop-

densacién bdgico, un éster apto para reaccidén de un

compuesto de la férmula II

Hy ~ G CHr— CH,
\ |

5, HO-CH2-0H~CH2-N N-(cH,) -N N-
2'm \
o/

Cliy=-CH, y (1I)

en la que
my Rl tienen la significacifn indicada bajo
10, la férmula I,

con un compuesto de la férmula genoral III

R R

B |2 |3
B y CH - COH .
15 (j/\ O (1I1)
N N—"

en la que

3 tienen la significacidén indicada

bajo la férmula I,
y al tfansformar eventualmente el producto reaccio=-
ngl con un 4cido inorgénico u orgdnico en una sal de
adicidn,
25, En calidad de agentes & condensacién son '

apropiados en especial las amidas alcalinometalicas,
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por ejemplo amida sédica o 1itioa; adomds los metales
alealinos, por ojemplo sodio o litio, los hidruros de ma-
tales alcalinos; por ojemplo hidruro de godio o de litio,
ademds un compuesto prgénico de motal alcalino, por
ejemplo litiobutilo o litiofenilo, La reaccibn puede
realizarse en proesencla o ausencia de un disolvente or-
génico inerie, En calidad de disolventes son apropiados
por ejomplo los hidrocarburos, ccmo bonceno; tolueno o
xileno,

Un material de partida de la férmula general
II, os por cjemplo la 1-[2«[4~(2-mctil-3~cloro-propil)-
-l—piperazinilj—etil]-3—metil-Z—imidazolidinona, que
puedc prepararse por cjemplo como sigue; sc parte dé
alfa~4~dimetil-l-piperazinpropancl, que se acila con
anhidrido acdtico en piridina para dar l-(2-metil-3-ace-
toxi-propil§~4~metil-piperazina; el producto de acila-
cién produce con bromoecianbgeno en bonceno, 4-(2-metil-
~3-acctoxi-propil)-l-piperazincarbonitrilo bruto, que so
hidroliza con dcido clorhidrico para dar alfa-metilel-
~piperazinpropanol y similténeamentoc se descarboxila ol
derivado de piporazinpropanol so condensa con 1;(2—gloro-'
atil)-3~metil-2-imidazolidinona on prescencia de yoduro
sédico y carbonato potdsico en dietilcetona para dar
1—[2-[4—(2-metil—34hidroxi—pr0pil);l-piperazinilj—etilj-
=3-mectil~2-imidazolidinona, que so transforma con gas
clorhidrico en cloroformo en el diclorhidrato. Por dlti~
mo se substituye el grupo hidroxilico del diclorhidrato
con ayuda de clorure de tionilo por cloro y el diclorhidra-

t0 se transforma en lejia de s0sa concontrada en la base
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libre. Otros moborialos do partida do la férmula general
II pucdon pPropararso anélogamente; '

Ios compuestos ;ie la formula general I obtenidos
segin el procedimiento de acuerdo con la invencion se trans-
forman a continuacién, eventualmente on forms usual en gus
sales do adioidn con 4cidos inorganicos y organicos, Por
ejemplo se trata una solucidn de un compuesto de la formula
general I con un digolvente orgénioo con el acido deseado
como componente de sal o con une solucidon del mismo. De
preferencia se elige para la reaccion disolventes orgénicos,
en log que la sal originada es dificilmente soluble; sepa-
randose mediante filtracidn. Tales disolventes son por
ejemplo, motanol, acetona, metiletilcetona, etanol, aceto-
na-etanol, motanol-eter o etanol-éter.

_ Para la utilizacion como nedicamentos, pueden
utilizarse en lugar de lag bases libres, sales de adicion
de &cido tolerables farmacéuticamente, es decir sales con
aquellos acidos ouyos aniomes no son toxicos en las dosi-
ficaciones que entran en congideracidon, Ademas es ventajo—
so cuando lag sales a utilizar como medicamentos son bion
cristalizablos y no son higroscoplecas o lo son poco., Para
la formacién de sal con compuegtos de la frmula general I
pueden utilizarse por ejemplo el acido clorh{drlco el
acido bromhldraco el acido sulfuraco el acido fosforlco,
el acido metangulfonlco, el acido etansulfonico, el acido
be ta~hidroxi-etansulfénico, el dcido goético; el geido ma-
lico, el deido tartarico, el acido oftrico, ol acido lac-
tico; 8l gcido oxélico; el dcido suceinico ol acido fuma--

rico, ol deido maleico, el dcido benzoico, ol acide saliof-
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lico, el dcido fenilacético, el dcido mandélico y el

dcido embdénico

Tas mevas materias activas, como ya se cito an~
teriormento, se administran peroral, rectal ¢ parentérica-
mente., Ia dosificacidn depende do la forma de aplicacicn
de la egpocie, de la edad y del estado individual., ILas do-
sis diarias de las bases libres 0 de las sales de las‘mis—
mas tolerables farmacéuticamente se encuentra entre 0,3
mg/kg y 4;} ng/kg para animales de sangre caliente. Ias
formas unitarias de dosgis aPrOpiadas, como grageas, table-
tag, supoasitorios o ampollaé, conticnen de preferencia de
5 a 1.00C mg de una materia activa segin la invencion,

Tag formas unitarias de dogis para la administra-

L] 7 2 . o
cion peroral contienen como materia activa, de preferencia

-entre 1 y 90% de un compuesto do 1a_f6rmula general I o de

una de sus sales tolerable farmacéuticamente. Para’su pre-
paracién ge combina la materia gcﬁiva, por ejemplo con ve-
hiculos s61lidos en forma de polvo, como lactosa, sacarosa;
sorbita, manita; almidones, como aimidén de patata, almidén
de maiz o amilopectina, ademgs polvo de laminaria o polvo

de pulpa citrica; derivados de celulosa o gelatinas, even—
tualmente bajo adicion de deslizantcs, como estearato mag-
nesico o caleico o polietilenglicoles para formar tabletag

o pare formax micleos de graged., Ios micleos de grageas ge
recubren.por ejemplo con solucioncs de azucar concentradas...
que todavia pueden contencr por cjemplo goma arébiga, taleo
y/o d;éxido de titanio, o con una laca, que esta disuel%a%en
disolventos o mezclas de disolventos organicos fécilmente

volatilizables. A estos recubrimientos se pueden adicionar
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preferencia de 0,5 a 5%, eventualmente junto con estabili-
zantes y substancias amortiguadoras apropladas, en goluocidn
acuosa. ) ‘ _

Ias prescripeiones siguientes aclaran en detalle
la preparacién de tabletas, grageas; cépsulas, gupogito-
rios y ampollas. _ )

a) Se mezclan 250 gramos de diclorhidrato de 1-[2-
L4~[3-(5H~dibonzlb, £lagepin=-5-il )~2-metil~propill-1-pipera-
zinill-etilJ~3-metil~2-imidazolidinona con 175;80 £gramos
de lactosa y 169,70 gramos de almidén do patata, la mezcla
se humedeoe con una golucidn alcoh61;ca de 10 gramos de
acido emtedrico y se gramla por un tamiz. Tras el secado
se mezcla 160 gramos de almidén de patata, 290 gramos de
talco; 2;50 gremos de estearato magnésico y 32 gramos de
anh{ drido silipico coloidal y la mezcla ge prensa pars
formar 10,000 tabletas de 100 mg de peso y 25 mg de conte-
nido de materis activa cada una; quo pueden estar provistas
eventualmente con hendeduras.de partioion para afinar la
dosificacidn, _

b) Se prepara un gramulado a partir de 250 gramos
de diclorhidrato de l—[2-[4~[3~(1(?;J.l-dihidro~5H—dibeng
Lb,flazepin-5-il)-2-metil-propill-1l-piperazinill~etill~3-
metil=-2-imidazolidinona, 175,90 gramos de lactosa y la solu-

cidn alophdlica de 10 gramos de dcido estearico, que se mewh
tras ol seccado con 55,60 gramos de anhidrido silicico co-

loidal 165 gramos de talco, 20 gramos de almidon de pata-
ta y 2,50 gramos de egtearato magnésico ¥ se prense para
formar 10,000 micleos de gragoa., Estos se recubren a eonF

timacin con un jarabe concentrado de 502,28 gramos de sa-
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ma, aré@iga, 0,22 gramos de colorante y 1,5 gramos de didoxi~

do de titanioc y se secan. Ias grageas obtenidas pesan 120
mg cada una y contlenen 25 mg de_matgria activa cada una,

o)  Para preparar 1000 capsulas con 25 mg de conteni-
do de materia activa cada una, se mezcla 25 ‘gramos de diclor-
hidrato de 1~L2~[4~[3-(5H-dibenz Ep;f]azepin~5~il )-2-metil-
propil]—l-ﬁ%perazinil]~etil]—3~mefil—2-imidazolidinona con
248,0 gramos de lactosa, la mezola se humedece homogénegmen—
te con una solucidn acuosa de 2,0 gramos de gelatina y se
gremla por un temiz apropiado (por ejemplo tamiz III segﬁg
Ph.Helv, V). El gramlado se mezcla con 10,0 gramos de al-
midon de_maiz séco y 15,0 gramos de talco y se llenan homo-
géneamente 1,000 capsulas de gelatina dura del tamafio 1.

a) Se"elabora ung, masa para supositorios a partir
de 2,5 gramos de diclorhidrato de 1-[2-[4~[3-(10,11-dihi-
dro=5SH~dibensl, £lazepln=5-11)~2~me til~propill-l-piperazi~
nill-etil]=3-metil-2~imidazolidinona y 167,5 gramos de
Adeps solidus y con ello se ouelan 100 supositorios con 25
mg de contenido de materia activa cada uno,

e) Se llenan empollas con una solucion de 25 gramos
de diclorhidrato de 1~[ 2=[4~[ 3~( 5H~dibenz[b, flazepin-5-11)=
~2-metil-propilJ-l-piperazinil J-ctil J=3-metil-~2~imidazolidi-
nona en 1 litro de agua y se esterilizan, Una ampolla con-
tiene una solucion al 2,5 de 25 mg de materia activa.

Tos ejemplos siguientes aclaran en detalle la pre-
paracion de los muevos compuestos de la férmu;a general I
y de los productos intérmedios hasta ahora no descritos, sin

embarge no limitan en ninguna forma el émbito de la inven
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oidn, Ias temperaturas se irdican sh gradog Celsius,
EJEMPTO . -

Se'd;sualven 11;3 gramos (0,03 moles) de diclorhidra~-
to de 1-[2~[4~[2-metil~3-cloropropil)~L-piperazinill-etill-3~
motil-2-imidazolidinona en 15 cc de agua, la solucidn se recu~-
bre con tolueno y se adiciona bajo refrigeracidn de hie}o 30
co do lejfa de sosa concentrada. ILa solucidn toludhica, que
contiene la base liberada; g6 gepara de la fase acuosa y se
geca sobre hidrdxido sédico. Inego esta solucidn se ipstila
a 75% a una suspehsidn de 5thibenz[b;f3azepina sédica, que
se prepard bajo exclusidn de humedad y bajo nitrdgeno mediante
calentamiento durante 1 hora a 852 y bajo agitacidn a partir
de 1;36 gramnos (0;035 moles) de amida sédica en 3 cc de tolue-
no absoluto y 5;8 (0,03 moles) de 5H—dibensz;f3azepina en 60
co de tolueno absoluto. Ia mezcla reaccional se hierve a re-
flujo durante ls)horas; gse enfria y se lava con agua, ILa fa-
ge orgdnlca se separa y se extrae con deido oclorhidrico 2-n,
De la solucidn clorhfdrica precipita con amoniaco concentrado
la base libre y ge extrae con dster etilico del dcido acdtico.
Ia solucidn de eter etf{lico del dcido acdtico se seca sobre
sulfato sédico y se concentra en vacfo. ZEl residuo crigtali-
za en étor, Ia l~[2~£4-[3-(5HLdibenz[b;fJazepin—S-il)~2-metil~
~propill-l-piperazinill~etill=3-metil-2~imidazolidinona amari-
lla obtenida funde a 107-109%. Ia baso libre se disuelve en
metiletilcetona y con écido clorhidrico etandlico se transfor-
ma en ol dielorhidrato, punto do fusidén del diclorhidrato 223
~2242 3 rendimiento en diclorhidrato; 11;3 gramoa; 70;8% del

valor tedrico.
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Ta l-£2—E4l(é~me%§iij~c1oro~propil)?i~ﬁiperazinill;
e%il]~3~mot11~2-im1dazolidinona utilizada como materia de
partida, so prepara como sigue'

b) Se mozcla 86 gramos (0,5 moles) do alfa 4=3imotil~=1-
piporazin~propanol eon 100 cc do piridinc @bsoluta y so adi.-
ciona g.gotas bajo refrigeracidén de hiclo a 10-209; 61;5 gra-
mos (0,6 moles) do anhfdrido acético. Ia mozcla roaccional
tofilde do anaranjado se deja roposar durantc 16 horas a tem-
poratura ambiento y a continuacidn so concontra en vacio. EL
residuo se enfria con hielo y se adicionz amoniaco concentra=
do hastc que el pH de la solucidn obtenida se encuentra en 9.
Ia base libre precipitada se fija en dster etilico del deido
acétioo; lc solucidn se sece con sulfato sédicq ¥y se conceh-
fre. en vrcio: el residuo destila al alto vacio. I L-(2-ms--
til-B-acetoxi-propil)-4—metil-piperazina obtenida hierve a
64=692 /0,03 Torx; rendimzento 101,5 gramos, 94, 8% del valor
tedrico,

¢) Se disuelve 48;8 gramos (0;46 moles) de bromociandze-
no ex 200 cc de benceno absoluto y se instila bajo reirigera-
cidn de hielo en el término de 45 minutOs; 90 gramos (0;42 mo~
les) de l-(2-metil~-3-acetoxi-propil)-4-metil~piperazina, qus
se disuelve en 300 cc de benceno absoluto. ILuego la mezcla
reacgional se hierve durante 75 minutos bajo reflujo; se eh~
fria, se succiona del precipitado originado y se lava coh ben=-
¢eno, ILo filt?ado se concentra en vacio; después de lo cual
se obtienen 81,5 gramos de carbonitrilo bruto de 4~(2-metil-
-3~acetox1~propil)-1—piperizina.

91,0 gramos de este producto bruto se hierven a raflu~
jo durante 18 horas con 600 cc de dcido olorhidrico 2-n, Se



obtiene una solucién; que so congontra en vacio, A} residuo
ge adieiona bajo refrigoraciéh de hielo y agitacidn, panlatie-
namente; 300 oe de lejfa potdsica concentrada. Se separa la
faso superior; que contiene la base libre y se fija enh bencoe-

5. no. ITa solucidn bencdnioa se seca al bafio marfa con hidrdxido
8édico y se concentra. El residuo se destila al alto vacfo,
El alfa-metil-l-piperazinpropanol obtenido hierve a 74~782/
0;00? Toxx.

d) 15;8 gramos (0;1 mol) del compnesto obtenido segin

10, o) s6 hierve a reflujo durasnte L7 horas en 100 cc do digtil~
cetona con l;o gramos (0;006 moles) de yodur9 addico; 7;0 gra=
mos (0;050 moles) de carbonato potdsico y 16,3 gramos (0;1 mol. )
do 1-(2~clbrqdetil)~3-metil~2—im%dazolidinona. 8s filtra por
suceidn el precipitado originado, se le lava con dietilcobona

15, y lo filtrado se concentra en vadio. El regidno se aestila
al alto vacfo. ILa L=[2-[4~(2~metil-3«hidroxi~propil)-L-pipow
razinil]-e?il]~3—metil—z-imidazolidinona obtenida hierve a
17%51809/0,008 Toxx 3 n§49: 1.5070; rendimiento 26 gramos,

_ 91,5% del valor tedrico, ‘

20, @) Se disuelve 14,0 gramos (0,05 moles) del compuesto
obtonido sogdin d) oen 40 oc do cloroformo y en esta solucidn
ga introduce gas clorhidrico seco hasta reaceidn deido congo.
Inego s6 ingtlla 30 cc (0;41 moles) do cloruro de tionilo y
la mezola roaccional sc hiervoe a reflujo duranto 6 horas. Se

25, filtra por succidn ol diclorhidrato formado do 1-[2~[4-(4~mow=
til-3~cloro-propil)~l~pipexazinil]-etilJ—j—metil-2~imidazoli-
digona y se lava con cloroformo; ol dielorhidrato funde a 251~
2548 bajo descomposiclén; rendimionto 13:4 gramOS; T1% dol

valoxr tedrico.
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EJBMPLO 2

Analogamente al Ejemplo 1 a) se obtiene a partir de
11 3 gramos (0,03 moles) ol diclorhidrato de 1=[2-[4~(2~motil=-
_3_010ro_propil)~l~p1perazinil]—et113~3~metil~2~imidauolldinona

elaboxrado segin el Ejemplo 8 4) que se transforma en la base
libro; y lo;ll-dihidr9f5H~dibeanbtf]azepina sédica; que se
prepard a partir de 1,36 gramos (9,035 moles) do amida sédica
Yy 5;85 gramog (0,030 mo}es) de 10,11-dihidro-5$~dibenz[b;fJaze-
pina; 1a 1~[2~[4~L3~(10,11~dihidro=5H=-dibonzlb,flazepin-5~il)~
-z.metil-prOpill—l~piperazinil]—etil]~3-metil-2~imidazolidinona
de punto de fusidn 58~632 (en dter-dter de petrd}eo); punﬁo go
fusidn del diclorhidrato 231-234%; rendimiento 7,3 gramos, 53%
del valor todrico. :
EJEMPLO 3

14‘2 gramos (0 05 moles) do la 1-[2-[4~(2~metil~3~hi~-
droxi~propil)=l-piporazinill-ctill-3-metil-2~imidazolidinona
elaborada sogin en Ejomplo 1 d); @isueltos cn 40 cc de benceno
absoluto; so tratan bajo nitrdgeno y agitacidn con una disper-
gidn de 1;15 gramos (0,05 moles) do sodio on 1;15 gramos de
parafina y se calienta a 70~752 durante 90 minutos. A la megz-
cla reacc;onal enfria@a s0 adicioha a gotas a 0—59; una solu-
cidn do 9,5 gramos (0,05 moles) de cloruro p-toluensulfonili-
¢co en 40 ce de benceno absoluto, Imegd la mozela reacceional
se aglta durante 3 horas a temperatura ambiento y se filira
dol precipitado sobre Colit R N® 545 (tierva de diatomoas
purificada, marca de la firma Johns Manville, International
Corp.) y se lava con beneeho,

A continuacién; la solucidn bencénica que contieno la

1-[2-L4-[2-motil~3~(p~tolilsulfoniloxi)~-propill~l=~piporazinill-
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-etill-é-motil~2~imidazolidin9na; se adiciona a gotas a 50% a
nha disporsidn de S5H-dibenzlb,flazepina sédica en tolueno:db~
soluto; quo se prepard a partir do 2;11 gramos (0;054 moles)
do amida sdédica on 4 00 de toluecno absoluto y 9;7 gramos (0;050
moles) de SH-dibenzlb,flazepina en 110 cc de toluono absoluto
sogén el Ejomplo 1 a). Iuego la mezela reaccional se hierve
a reflujo durante 16 horas. Se onfria y se trata con agua.
La fase orgdnica se separa; se extrac con dcido clorhidrico
2~n; procipita de la solucidn clorhidrica con amoniaco concen—
trado; la base libre. Ia baso libro se fija on solucidn de
dator ctilico de dcido aoé“aico; la solucidn de dster otilico
de deido acético se seca sobre sulfato sddico y so concentra
on vacfo. El residuo cristaliza on éter; despuds de 1o cual
so obticne la 1~E2-[4-[3-(5H—dibenz[b;fJazopin~5;il)~2-metil-
-propil]-l~piperqzinil]~etil]—3~meti}~2—imidagolidinona do puhe
to de fusidén 107-109%; rendimiento 9,8 gramos, 3% del valox
tedrico.
EJEMPLO 4 ‘

A uha suspehsidn de 8;2 gramos (0,21 moles) do amida
sdica en 150 cc do tolueno absoluto se adiciona a gotas a
0~102 bajo agitac;én, oxclusidn de humedad y bajo nitrégenp,
una solucidén de 5,0 gramos (0;21 moles) de 1=[2~[4~(3~hidro-
xi;e-metil-propil)—1-piperazinill~otii]-3~met11-2-imidazoli~
dinoha en 50 ce de toluono absoluto, Ia mozmela reaccional se
calienta durante 1 horg a 859; so enfria y so adiciona a gotas
a 0~59; 40;0 gramos (0,21 molos) do cloruro p-tolilsulfonfli-
co; disuelto en 100 cc de tolucno. Se agita a temperatura am-—
bilonte durante 2 horas y a continuacidén se succiona doel cloru-
ro sddico precipitado. Lo Tiltrado contiene la l-[2-[4-[3~(p-
tol1lsul foniloxi )~2~mo til-propill-l~piperazinil]-ctil]-3-metil-



10.

15,

-
aity -

25,

3
teos
T

-zéimidazolidinona; disuslia on tolueno.

Ademds se elabora una suspensidn do la sal s6dica do
10 11~d1hidro—5H~d1boanb flazepina como siguo: 40 6 gramos
(0,2 molos) de lO,ll—dlhidro~5H~d1bonz[b,fJazoplna se disuol-

von a 802 on 200 cc de tolucho absoluto y so trata bajo nitrd-

geno, gltaolon y exclusién do humodad con una suspensidn dé
8,2 gramos (0,21 moles) do amida sddica en 30 cc ‘do toluono

abgoluto. So agita de nuovo y so calionta la mezcla durante
una hora a 852,

A continuacidn se adiciona eon forma do gotes la solu~-
0idn olaborada de l-[2-[4-L3-(p-tolilsulfoniloxi)=2-motil~pro~
pill~l-piporazinill~otill-3~metil~2-imidazolidinona en tolueno
on la susponsidn do la gal sédica do lo;ll-dihiﬁro-SHbdibenz
{b,fJazopina on toluono.. Ia mezcla roaccional se hicrve du~
rante 24 horas a reflujo, o onfria y se concentra bajo vacio
de trompa do agua. Xl rosiduo se fija on dstoxr otilico dol
deido acdtico y la solucidn de dstor otilico do deido acético
go oxtrac con decido clorhidrico 2-n., El oxtracto clorhifrico
86 regula dlcalinamente con amoniaco concentrado y la base
Iiberada se sacude con dstor otilico de dcido acdtico. Ie
golucidn de dstor otilico do dcido acdtico se lava con agua;
80 seca sobre sulfato sddico y se coneentra bajo veeio de
trompa do agua., El residuo so Tija on metiletilcetona y la
base libro, bruta; disuelta con dcido clorhidrico etandlico
se transforma en 91 diclorhidrato. El d?olorhidrato obtonido
do 1-[2-[4~[3~(10,11~dihidro-5H~dibenzlb,t]azopin~5-1il)~2~no=
t11=propill-l-~piporazinill-etill]-3-metil~-2-imidazolidinona
fundo a 210-216%,



Descrito el objeto del presente invento, se
declaran nuevas y do propia invencidén las siguientes rei-
vindicaciones, con priorided de la solicitud de patonte

suiza ne 4799/69 del 28.3-69.

95, 1. Procedimiento pera la proparacidén de nuevos

derivados dc¢ imidazolidinona de¢ la férmule genoral I

10,
7 : CHz— CH,
CH,,~CH,
i 2R :J e
~C N
) CH, > @
15, en la que
m significa 2 6 3,
Ry significa el grupo motilico o etilico y
R, v R3 significan hidrdégeno o juntas un enlace adi-
cional, ' '
20, asl como sus sales dcadlcidén con 4cidos inorgénicos u orgé~

nicos caracterizado porque se haco reaccionar en prosencia

de un égente de condensacidn basico, un éstor apio para

reaccibn do un compussto de la férmula gencral II,




h: R T = 17 =

H. - P
Ht.)-cﬂ'g-'-GH-~0H2—N/C i CHQ\\ﬁ~(0H ) -§H2 ?fg (12
R N N
CH3 CH2-0H2
en la que
5, ny R, ticnen la significacidén indicada bajo la £ér=
mula I,

con un compuesto de la férmula general III,

10,
(111)
on la quo
. Ry ¥ Ry ticnen la significacién indicada bajo 12
15, féronula I,
' y eventualmento el producto reaccional se transforma
con un deido inorgénico u orgénico on una sel do adicidn.
2. Procedimiento para la preparacién de nuovos
derivados de imidazolidinona,
20, Segin se describe y reivindica en la presente

memoria descriptiva que constalde 17 hojas folisdas y

escrytas a miquina por una sola cara,

Madrid, a 26 de Marzo do 1970
PeBle S AIME 18ERN
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