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ROCEDINIERTC PARA LA ORNERCLOH DE DERIVADRCE DEL

AGIDO TIOCARBAMICO.
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Folicilande  FARBENFABRIKEN BAYER AFTIEROESELLSCHATT,
entidad alemang, vresidente exn

TEVERKUSEN-BAYVERWERK, Alemania.

‘ Le invencion e relsciona con un procedimien-
. A o A P 3 o
to para la preduccion de derivades del acido tiocarbé-

L e
mico; ée formula gensral:
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on 12 gue X representa S,'O; HH?, Co, CP.'R1 o] CRT, en (on

ds E1 3 hldrogeno 0 algquile inferior; Y es une cadenz

- s,

A'*& , con 1-3 aﬁomos Ge ﬂav onG que paede egtay rami

ficada y puede estar enlazada a2 £ mediante un doble euls

ce; R es hidrdgeno, halogeno, slguilo, alcoxi, alguilm exr

capto inferior, ¢ trifluormetilo; nes i, 2 0 3; y Ar es
2 redical sromdtico opeionalmente sustitufdo.

Los radicales alquilo, alcoxi o alquilmercapto
irferior mencionados antermormenue son preferiblensubs
radjicales con 1-4 dtomos de carbone, pudiendo ser remifi
cados estos radicales. | “

Guanﬂo R es haldgeno, éate es coa preferencis
fluor, cloro o bromo. ‘

Loa redicales arométicos ‘opclonalments sust
tufdos Ar contlenen gonerelmente hasta 12 dtomos de car
bono ‘en la parte aromdtice. Los radicales aromfticos pre
feridos son los radicales feni;o'y raftilo. Tos sustitu-
yentss adecuados en el radical aromético som los &tomos
de haldgenc antes mencionados, asi como los radicales al
quilo o alcoxi inferior con preferiblemente 1 - 4 dtomos
de carbono. '

El procedimiento de la preasnte invenciqn para
Preparar los compuestos de £érmule (I), se caracteriza

vorgue un compussto heterociclico de formule general:

S v
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en la qua X, Y, B y n sc definen come anberiorments, se
r

hace resccionar con un haluro de un ésber del acido tig

carhinico general: _ i
Hel ~ 05 - 0 - A (111}

en la que 4r se define come ayveviormente y Hal represen
ta uﬁ ftomo de haldgeno, cox preferencis bromo y més es-
peciaimente cloro.

Totuvrelmente, el compuesto heterociclico (II)
pueds emplearse en forms de 3al.

En una forma especizlmante conveniente de lle-~
var g cabo &l procedimiento, me forma primersmente la |
sal sédica de la base heterociclica (por ejemplo, en un
disolvente adecuado, tal como triemida del &cido hexame-
til-fosforico (HMPA), dimetilfermamida (DMF) tolueno o
benseno) con el uso de, por ejsmplo, hidruro sodico, y
ulteriormente se hace Treacclionar con el cloruro del éstsr
del dcido tiocarbimico a uma bemperatura ligeramente ele-
vada (30 a 502C aproximademente), o

| Eviééntemente, eSFPOSible tambien hacer reacciy
ner la base heterocfelica como tal con el eloruro del bg-
ter del dcido carbomico en un disclvente adecuado, por
ejemplo, 03013, CHZCIB’ berceno, tolusnc, etanol, metansgi
¢ acetona, y con ls adicidn de una base terciaris, por

ejemplo, tristilamina o N,N-dimetilbencilamins,
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Ias bases h{';'i:cx‘ac:.cliams ¥y los nnlurss A dise
fcv empleados como materiales de pariida zon conoeiio
¥ puedan obienerse mediante métodos *“mblen coﬁoeilase

ElL procesado de lag mezoles de reaceidn pusdc
efectusrse del modo usual.

El exzcelente efeetovan“imic otico de los compun vog
to2 rocientencnie preparedos e sorpremiente y mo pod e
preverse, puesto que después de les inves stigaciones cleg
boratas por T. Noguehi, Y. Heshimohio, K, Hrazakl ¥y Ao
Eayi, J. Pherm, Soc. Japan, 88 (2}, 227~2g4 (1968), 88
(3), 335~343 (1968), 88 (3), 344~352 (1968) y 88 (3),
353-358 (1968) hasta el presents 8¢ ha supuesto que 8o

leomeste los compuestos del tipo:

' R

poseen un efecto antimicdtico e incluso solo aguellos en-
los que R representa un grupo meiilo.

El excelente efecto de los nuevos compuestos
Preparedos de acwerdo con la invencién, se demuestra por
los siguientes valores de inhibicidn con respecto 2 hon-

go8 ‘patogénicos, tomardo como ejemplo a la 2,3-dihidro-

Ne/Daftil=(2)-oxi~tiocarbonil/~1,4-benzotiazina (tabla 1).



Comenbracitn nimima de inhibicifin
T/m% &o medio de ensayo.

sin suero coiul guers
5e Trichophyton rentasrovh. iy T
Trichophyton equinum Lty 47
Inichophyton verucosus LT, 1T
Trichophyton rubrum var, , _
Algochongsa Sty < 11
Trichophyten rubrum var. ~
10. Yesosa V ‘aki < 1Y
Trickophyton concemtricun {17 ‘ -
Trichophylon schoenlein 4T -
Nieresporum felineum L7 -
Microsporen sudouinii 1Y -
15, Microsporum gallinae 40 v~ 17 = 50% -
inhibicion V
Chromemyces earrioni 40 v - 1v = 50% 40 T~ 17 =505
: inhibicion inhibicion
Epidermephyton floccos {1 : 47
Nocardia brasiliensis 4y = 50 % - -
inhibicion :
20. Capdida albicans . 7100 Y , -
Sporotrichun > 40Y > A0
Cryptococcus neoformans > 40T 40
Hadurelle grisea . 407 ‘ 401~
Bistoplasns capsulatu;? ' - | 49 - 17
25, Allescheris boydii . V40T > 40 v
Phislophora pedrosoi S Yaov oY
Penicillivm commune ' > 1007 ‘ -

Aspergillus niger 160 v 100 v
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1 mievo compueste meucionsdo amberiormente,
por ejemplo, mu.estra un efecto rnuy bueno en wl expori-
mante modslo con tricofibia caussda en cerdos de Guinen

por Tyich "‘ﬁh‘,’toﬂ nentasrophries, cuando s& aplicarcn Lo

calmente soluciones al 0,5 y al 1% uwa vez por dis, co-
worzando con el tercer dia ﬁeswé:& de iz infecoidn, hoge-
e el ooctavo die después de ls inmfoceidn, Tuvo luzar uns
:z'a-n" da retrogr e..wion de los sintomas p primorios de infec—
cidn (enrojecn,mz.ento de la pz.el ¥ pérdida de pelo), pu=
diérlose considerer complé't;manﬁe curados g loz animeles
2l ddeimo dfa después de la infeccidn. Bn la Tabla 2 so
mrestra un desarrollo tipico de la infeccidn.

TABLA 2

Grupos de Evaluaoion de curSo de le infeccidn despuds de
ensayo ‘ dias de Poqtulnfene D?l

Control sin 1 2 3 4
trater: - :

Rt
Ch
-1
(02
O
—h
o

18r animall 0 0-1 0-1 1 2 23 3 4 45

22 amimel ' 0 O0-1 0=1 1 12 2 3 34 4 4.5
3T animsl 0 0-1 O-1 1 12 2.3 3 4 5 5
Sustancia (s}
(de ejemplo 1

1% 7
1€ apimal 0 01 1 1 1 1 4 1 4 g

2¢ amimal 0 0-1 1 1 0=t 0~ 0wl 01 0wl O

3eT gnimal 0 0=1 1

-
—d
-
-t
=3
-
-ls




a-!m

378247
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nld 2 {Soniiannoet o
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Grupes de Evaluacién del curso ds le infegeidn despuds de
exnsayo dias de post-inreceicn,
ouﬂ ancia () 1 2 3 4 5 & 7 & g 10
1% como con-
trol:
187 ardmal. 0wl T 1 0=l 1 1=2 2.3 2
28  anmimal 0~1 1 1 i 1 T2 2 21
Su&itaﬂ.cla {e)

1(5«
1% animal 0-1 1 1 0-1 1 =2 =2 12
22 animal 0-1 1 1 Ont Ot 1 1 Fa2
3% animal 0=1 0wl 1  Qwl O=1 1 1 2
Sustaneia (&)

1%
1%% animal 0-1  0-1 0=1 0<% 1 1 1 1
29 gnimal Ol Q1 ,0”1 Dul O 0 0 0
3°T animal 0=1 0=1 0=1 0~1 1 1 12 1.2
Sustancia (e)

1bs
18T animal 1 1-2 0=1 0wl O=1 1 11
22 gnimal 1 =2 1 0wt Q-1 1 1 1
3T animal 0=1 1=2 0= 0wl 0-1 O0=i 0=1 0wl
42 gnimel 1 1 O 01 0 O~ 0~-1 0«1
En la tabla 2, sustancia (&) = compuesto del ejemplo 1

(b) = 3emetil-lNemetileNe/Maftil-(2)~0xi~
. ~tiocarbonil/-~andlina
(para comparacidn)
(¢) = compuesto del ejemplo 24
(4) = compueato del ejemple 25
compuesto del ejemplo 42

(e) =
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Explicacion de los rimaros:

surojecinientos

.. ¥
i

(g
]

enrojecimiento y conienzo de la perdida Ge pelos

= fuerte pérdida de pelo;

comienzo de ulceracidn sangrante;

B
i

= eXpansivas ulceraciones sangranies,

Se pudo encombrar un efecte fungicida primario

. Bobre Dermetophytes, en el ensayo de Warburg pers ¢l nie-

vo compuesto (a), a concentraciones de 0,2 a 1 7T/ul de
susbrato.

Naturalmente, los nuevos compuestos pueden uspye

N L4 - X » « . )
8¢ tambien en medicinz veterinarisz. Son especislmente ade

cuados para combabir infecclones por hongos ceussias por

low siguientes hongos: Irichophyton verrucosum, triche-

phyton quinckeanum, trichoﬁhyton rubrum, trichophyton
mentagrophytes, trichophyton gallinse, ssi como micros-
poron specles, particularmente microsporon canis y feli-
naul, i

En general, ha resulbtado conveniente sdminis-
trar localmente formulaciones que- contengan 1=2% aprosd-
nedamente de ingrediente activo, de una e dos veces al
dia;zcon.el £in de conseguir unos resultados efectivosz.
No obstante, puede ser neeesafio desviarge de les canti-~
dedes anteriormente mencionmadas, en funcidn del peso cor

poral del snimel defersayo y del método de aplicacidn,

a9l como tembidn de la especis animel y de la reaccidn

individual al medicamento, y del tipo de formulacidn y
del momento de tiempo o del imbervalo en el cual liens
lugar la aplicacién. En algunos casos, puede ser saficien

4e utilizar menos de lo cantided minims antes memcioneds
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nicwhing gre en obToS Cazos HETA NGGosnilo sobenpauay al
Ifmite superior citado, 8i s adriyisiran grendes canbi-
dedes, puede ser acomsejable dislwibuir estas a lo larg
dsl dis en diversas dosis irdividusles. Iééntico régimen
de dosilicacidn es aconsejable pars la ; aplicecion en me~
dicina humana, aplicamdose andlogemente las otras expli-
caciopzs Gedas anteriormente.

Los mevos compuesios gusmeoterapéuticos pueden

aplicarse solos o en combinacidn ccon diluyentes o vebz»u
los Tarmacéuticamente aceptébles. Tas foraas adecuadas
pera aplieacidn junbo con variom vehioalcs inertes son
los polvos, pulverizaciones, sSuspensionss acuosas, eli-
xires, Jjarabes y similares. Diches vehicoulos comprenden
exteniedores o carges sélidas, un medic acuoso eateril,
apl como también disclventes orgdmicos no téxicos y si-
miléreﬂ. In el ceso anbes citado, el compuesto terapdu-
ticamente activo debera estaf presenie en una concentra-
cion de 0,5 a 90% en peso aproximadsmente de las mezclas
totales, es decir, en cantidades que sean suficientes pa
ra slcanzar el régimen de dosificacidn mencionado,

En el caso de suspensiones acuosas y/o elixi~
res, el ingrediente activo puede usarse junto con dilu~
yentes tales como agua, etanol, prepilenglicol, glicerol
¥ compuestos 51milares o combinaciones de este tipo.

' Se disolvieron 37,8 g (0,25 moles) de 2,3-di-
hidro-1,4-benzotiazina en 250 ml de triamide del dcido
hexametil-fosférice y se afiadieron 11,3 g (0,25 moles)
de hidruro sodico (53,3% en pérafina). Ia mezcla Se agi~

’ . R ’
to 2 temperatura ambiente hasta que ceso el desarrcllo
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. 2
ds bidrogens (30 mizmbos apro rwinadanente) o Ulbericiasie

e

to, o afladieron lemiamente 53,7 & (0,25 mOLes; do eig-

rure del éster del 4eido Ow- B wmefiil-ticcarbénico, e

egits la mezela a temperatura amblente durante 15 minue
tos 7 enbonces a EOQG durante .) mirzntos. La solucidn de
reaccién.se vertio en 2,5 litros de agua, se filted con

suceion el producto crudo precipitado, se eliminsron los

2

barros adherentes mediante agitacicn con slgo de acetona
¥ &l oroducto Se recristaliznd en dioxano/etanol,
- -+ -Se obtuvieron 64,5 g (aG,S%) de 2,3~dihidro-L-
/"bftk_m(a) oxi=tiocarbonil/-1,4-benzotiazina en forma
de prismes ligeramente smarillentos de p.f. 1332C.

De forma aniloge se obtuvieron los siguientes

comnuestos-

(2) 2 g-Dihiuroms-met11~NLLnaft¢l~(2)-oxL«t¢ocarbonll -

1,4=-benzotiazina,
' Despuds de recristalizecidn en dioxans/etansl
el compuesto- forma pequeiios cuboides incolorbs de p.i.
128¢C¢,
(3) 2,3-Dihidro~6-trifluormetil-l-/maftil-(2)-oxi-~tio-
carbonil/-1,4~benzotiazina.
Prismas bastos incolores dioxano/etancl; p.f.
1260¢. .
(4) 2,3-Dihidro~2-met11-m;[Eaf£i1-(2)-oxi-tioearboni;7L
1,4=benzotiazina,
Escemas rectangalares incoloras (dioxano/etancl)
de p.f. 1694C,
(5) 2,3-Dihidro-2,6-dimetil-R-/Raftil-{2)-oxi~tiocarbom
ni17~1,4=henzotiazina,

- Prismas incoloros en dloxano/etanol; p.f.1542C,
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(6) 2,3-Dilddro=5,b-benzoeii/Taitile{2 ) momintio s hond LA
i A~berzotiazing.
Prigmas imcolores de p.f. 1648%C en dioxenc/etandi-
(7) 2,3-Dihidro=i~/F-fluorfencxi~tiosarvonil/=1,4=banso-
t18zi0%.
Escamas hexagonsles irxcoloros {(dioxano/etancl)
de p.f. 1245C.
(8) - 2,3~Dihidro=N-/F-clorcfenoxi~ticcarbonil/=1 4~benso-
tiasing. | -
Escemas brillantes incoloras (dioxanc/etanol}
de p.f. 14020,
(9) 2,3,4,5-Tetrahidro=l~/naftil=(2)w-ozi~ticcarbonil/-
1,o-benzotiazepina.
Después de reerisitalizacidn en dioxano/etancl,
pequefics prismas incoloros de p.f. 1672C.
(10) 2,3~-Dihidro-N-/Taftil-(2)=cxi~tiocarbomil/-1,4.
benzoxazina.
Lmplios prismés incoloros (dioxano) de p.f.
1814C.,
(11) 2,3-Dibidro-6-metil-N~/maftil-(2)~oxi~tiocarbonil/~
1,4—benzoxazina.
Prismas incoloros de p.f. 1432C en dioxano.
(12) 2,3-Dihidrom6emetoxi-I/THaftil=(2}=oxi~ticcarbonil/~
1,4-~benzoxazins,
Prismas incoloros (dioxzano/etancl) de p.f£.1589C,
(13) 2,3-Dihidro~2,7-dimetil-N-/Haftil-(2)=oxi-tiocarbo-
nil/-1,4~benzoxazina,
Poguefios prismas incoloros (dicxano/etancl) de
punto fusion 1449C,
(14) 2 y 3~-Dihidro~2-metil-N-/Haftil-(2}-oxi~tiocarbonil/-



1, d-henzowasing,

Prismas incoloros de p.f. 15320 en.c:o ane/
atanol, ' |
(15}  2,3-DihiGro-2,6-G1lmobileRn/Baltilel 2) ~oxi~biocsr
5 bonil7w1,4-benzoxazing,
Después de recristelizacidn en dioxans/etanoi;
prismas incoloros de pgf. 13220,
(16)  2,3-Dihidro-2-metil-6-netoric e/ Faftila{ 2 )moxiatig,

carbonil/~1,4-benzoxasing.

10, Fscamas rectangulares ircoloras (dn.oxano /et
nol do p.f. 15190,
(17) 2 3—D1h1aro—r~(nafﬁml~(2)ucx1—ulocafbonuu?L1nunl.
Prismes incolovos de v.f, 162¢C en dioxano/
etanol. '
15, ©(18) 2,3~Dihidro-2»metil—Naéﬁaftiln(2);oxi-tiocarboni;7l
indol.
Prismas incoloros de p.f. 138%C en dioxano.
(19) 1,2,3,4-Tetrahidro~N-( naftil~(2 ~0x¢~tlocarbonil7l
quinolina.
20, Cesi prismes incoloros de p.f. 12220 en dioxe~
no/ézanol.
(20) 1,2,3, 4-Tetrahlaro-sametil-m;zﬁaftll-(2)aox1_,10-
carbonil/-quinolina.
Después de recristalizaciln en etamol, peque-
25,

flas agujasg, délgadas, incoloras, épelmazadas de p.Z.
128¢C, | ;
(21} 1,2,3,4-Tetranidro-2~metilaNe/naftil~(2)moxi-tio~
carbon;;7-quinolina.
Pequenas ¥y delgadaa agnjas 1ncoloras de p.f.

30. 14793 en ﬂlo&ano/é+ano*.
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(22)  1,2,3,4~TotrahidromSmuetide i/ Ta i dm 2 Jmonimhion
carbonil/-quinolina.
Prismes ineclores (en 5?3&91) de p.£. 12120,
(23)  1,2,3,4-DetranidromT-ietileFo/Tart) 1-{ 2 ) moml-t.0~
' carberil/-quinolina, |
Pequoefias agujas inccloras {en etanol) de p.f.
1149, |
(24) 1,2,3,4-Tetrahidro~8-netil-/Taftil(2)-oxi~ticony
- bonil/-quinolina,
Después de recristalizacién en etanol, escamas
incoleros de p.f. 102¢C, X -
(25) 1,2-Dihidro~4,6-dimetil~[3&ftil-(2)n0xi-tiécarbo~
ni17-guinolina, '
Después de recristalizacidn en dioxano/etanol,
el compuesto forma cristales amarillextos de p.f. 12453,
(26) 1,2-Dibidro~i-metil~N-/naftil~(2)woxi~ti ocar‘oonj:g-
quinelina.
~ Pequeiias escamas emarillentas (dioxano/étanol)
de p.f. 12220, » -
(27) - 1,2,3,4-Tebrahidro-5—metil~N-/F-Fluorfenoxi-tio-
' carbonil/-quinolina, _
Prismas incoloros (dicxano/etanol) de p.f.
1512C, ‘
(28) 1,2,3,4-Tetrehidro~8-netil~N=/F~cloro~fenoxi-tio-
carbonil/-quinolina.
Escamas rectangulares incoloras (dioxano/eta-
nol) ée p.f. 13490, ,
(29) 1,2,3,4-Tetrahidro~f—oxo-K~/Daftil(2 )-oxi~tivear
vomil/-quinolina,

Prismas incoloros de p.2. 1429C en dioxeno/
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{30) 1,2,3,4=Tetx uhlerMﬁw 4. 2Bt L 10OYCE I O i
$31-{2) ~oxi-tlocar rhonil/~cuingzalina,
Prismas emarillo p&l&ué (dioxans/etanol) de
p.fe 1332C, 7 _ »
(31)  1,2,4,5-Petrahidrom2emotdleicetil-5=/fa431.(2 ).
| oxi~tiocarbonil/-1,5«hanzodiazeping,

Prismos incoloros de paf. 122C en etanol.

. (32) 2 3~Dlh¢drowﬂ;4?;clOTOf“nOhL-u’00@Ib031~/-1 L)

zoxezina. _

Escamas brillanﬁés e incoloras, p.f. 14020
(3ioxano/etancl). ‘ o A
(33) 293,4,5~Tetrahidro-zmmetilmﬂﬁzzéftil-(é)—oxi-ﬁic—

| earbonil/-1,5-berzotiazepina. _

- Prismas incoloros (dioﬁanﬁ/étanol) p.f, 1542C.

(34) 1,2,3, 4—Tebrahmdro-3-met11—k~é§af 11=(2)woxi~tic—
carbordl/-quinolina. _

Prismas incoloros en dioxano/etanol, p.f.151%C.

(35) 1,2,3,4-Detrehidro-6 ,8-0inetileie/Faftil(2)momio
' tiocarbonil/~quinolina.,

Cuboides 1ncoloros (aeeton¢trilo), p.f. 992C,

- (36)" 1,2,3,4~Tetrahidro-4,6 7-trlmetll~NL£§aft¢l~(2)“

- oxi~tiocarbonil/~quinolina.

Prismas incoloros (acetonitrilo), p.f. 116¢C,

(37) 1,2,3,4-Totrahidrow3,8-dimnetil—Nu/maftile( 2) ~oxi~

tiocarboml7-quinolina.
Prismas incoloros en acetenitfilo, p.f. 10120,
(38) 1 2,3,4-ﬂetrahidro~kﬁﬁ7nc7crofanoxﬁmt;ocarbonzm/h
qulnollna.

‘Prismas 1nmoloros (dlorans/btanol),P@f. 1249C,
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{353 1,E,3,4mTetrahidr0m6«meﬁil«ﬂ«éﬁkeiormfenoxi«tian
carbonil/~-quinoling. |
Ipcemas incoloras son dioxauo/etanol, p.f.
1210,
(40} 1,2,3,4-Tetrahidro-2-metil~N-/F-clorofenoxi~tio-
osrbondl/-quinolina.
Prismas incoloros en dloxano/etanol, p.f.138¢C,
(41)  1,2,3,4-Tetrahidro-3-motil=F-/A-clorofonori~tiocaz
bordi/-quinolina, -
?risﬁas incoloros (dicxano/etanol), p.f. 11788,
(42) 1,2,3,44Tetrahidro¥4-ﬁetil-NLZ§Lclorofenoxi~tioéag
bonil/-quinolina.,

Escamas amarillentaes on dioxanc/etencl, p.f.

- 9920.

(43) 1,2,3,4«Tetrahidro-4,6~dimetil;ﬂ;ZELclorofenoxi-
tioearbonil7/-quinolina, o
Prismas incoloros (diox“nn/e%anol),‘p.f.14590.
(44} j,Z-Dihidro-ﬂﬁéﬁaftil—(2)~oxi-tiocarboni;7Lquino~
lina, ‘ _
" Prismas incoloros en digxano/stancl), p.f.
13790, | ‘ | |
(45) 1,3-Dihidro~8-metil~N-/Taftil-(2)-oxi~tiocarbonil/-
quinolina, 4
Cristeles incoloros en acetonitrilo, p.f. 992C,
(46) 1,2-Dibidro-3-metil=N-/faftll-(2)-oxi~biocarbonil/
. ~ quirolina, | - ‘ 7 '
Prismas incoloros en dioxéno/etanol, p.f. 1758C.
(47)  1,2-Dihidro-4 ,6-dimetil~N-/F~clorofanoxi-tiocarbo~
nil/-quinolina.

Ezcamas inpoloras (dioxano/etancl), p.f. 1659,

nt o
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©guinolina,
Escanas 1molorag \dwud ean/etancl), p.7. 184G,
(49} 1,2-Dihidro-8-metil~N-/F.clerofenoxi~tiocarbonil ~
| guinolins,
Oristales incolores (dloxano/etancl), p.f.1658C,
(50 1,2,3,4-Tetrahidromd-mnetil-Ha/fortil-(2 )~oxi-tio~
carboni;7hquiholina.
Prismas inocoloros (diexanq/ebanol), p.f. 1058
S -NOT A~
Deserita suficientemente la naturaloza del in-
- vento, asi como la manere de realizarle en la prictics,
debe hacerse constar que lag &1upOJ¢010ﬁBS ante rioTue
te indicadas, son suseeptlbleg de modificncionss de do-
'tallé.en cuanto no alteren su prineipio fundamental.
También se hace comstar que el imvenlo corresporde a
una solicitud de patente presentada en Alemania, con fg
cha 5 de abril.de 1969, bajo el n? P 19 17 739.0; ac o~
‘giénaose pbr lo ﬁanxo; a los bensficios que conceden log
Comrenios Internacionales en vigor, siendo lo que co: Jt¢
tuy@_la esencia del referido iwvento y por lo que se So-
licita Patente de Invencién, por 20 aﬁodén Espafia ¢
PROCEDIMIENTO PARA LA OBTEFCION DE DERIVADOS DEL ACIDO
'TTOCnRBAMICO, caracterizanﬂosw por lo siguiente:
18,~ Procedimiento para la obftencion de deri-

/é;ﬁdcﬁ del scido tlocarbamico, ds formula gensral:

/ | | -
/ / ' Ar-OGS—l‘I/Y\ (1)
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en 22 o L an S, O, HR', G0, G’ o CH , en donde

) o 2 - - « - = - - >
ap nldrogencs ¢ slouilo infswiov: ¥ ez una cadens glifo-

da y puede estar enlagada a ¥ modignie un doble enlace)
R es hidrdgsno, heldgeno, siguila, 2lcoxi, alquilmercape-
to inferiores, o trifluormetilo; nes 1, 2 0 33 y Ar es
un radical sromdtico opeionslmente zustituido, caractc-
risedo porque Se hace reaccionzr un cempuesto heteroci-

olico de férmila general:

;n;,,m.@(i:‘;v O aw
21

en la que X; Y, Ryn se definen como anteriormente, con
un heluro de un éster del &cido Fiocarbénico de férmula
general: . '

" VHal - €S -~ 0 ~ AT (T11)
en la que Ar se define como anta riormen;be ¥ Hal represen
ta un 4tomo de haldgemo. - |

28, Procedimiento ;)ara la obtencibn de deriva
'bal ¥ como quéciz_a sustancial-

/
‘e Memoria.
s

dos del dcido tiocarbimico;

bQ_en la preggy

mente Jdeg

4 ABR 970
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