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El invento concierne a un nuevo procedimien­

to para la preparación de l-acil-5-fenil-lH-l,5-benzo 

diazepin-2,4-(3H,5H)-dionas de la fórmula general

C = O

15 En esta fórmula:

Rl significa un átomo de hidrógeno; un radical alcohilo 

con 1 a 3 átomos de carbono; un radical halógenometilo; 

el radical ciclohexilo; un radical fenilo, eventualmen­

te sustituido una o dos veces por un átomo de halógeno, 

20- el grupo metilo, metoxi o nitro; el radical bencilo o

' el radical estirilo;

Rg significa un átomo de hidrógeno o de ha 

lógeno o un grupo trifluorometilo o un grupo nitro; y

R3 significa un átomo de halógeno o el gru- 
25 po trifluorometilo.

3-4-74 - 2 -
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El nuevo procedimiento se basa 

en la reacción de una 2-acilamino-difenil 

amina de la fórmula general II con un halogenuro de 

áster de ácido malónico III.

5 saponificación de la N-fenil-N-(2-acilamino

fenil)-áster-amida de ácido malónico IV formada y sub 

siguiente cierre de anillo para formar el producto fi­

nal de la fórmula I .de acuerdo con el siguiente esque­

ma de reacción.
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En las precedentes fórmulas, los radicales 

R^, 2̂ Y 3̂ Paseen los significados arriba indicados;

R significa un radical alcohilo inferior, preferible­

mente el radical etilo.

La reacción de un compuesto de la fórmula 

II con el halogenuro de áster de ácido malónico de la 

fórmula III se efectúa de manera usual en presencia de 

un disolvente inerte, por ejemplo benceno, tolueno, 

tetrahidrofurano, etc. a temperaturas que, dependiendo 

de la sustancia de partida utilizada, pueden variar 

entre la temperatura ambiente y la temperatura de ebu­

llición del disolvente utilizado.
De modo sorprendente, en estas reacciones 

no aparece ningún cierre de anillo para formar el co­

rrespondiente imidazol, tal como se hubiera tenido que 

esperar basándose en la bibliografía existente (véase L. 

Wolff, Annalen, volumen 394, página 59 (1912); en aquel 

caso, en el calentamiento de benzoil-orto-amidodifenil 

amina con ácido clorhídrico resulta difenilbencimidazol).

Por saponificación moderada de compuestos de 

la fórmula IV, por ejemplo mediante lejía alcohólico- 

acuosa diluida, se obtiene después de la acidificación 

las correspondientes N-fenil-N-(2-acilaminofenil)-ami­

das de ácido malónico de la fórmula V; estos ácidos, 

que la mayor parte de las veces resultan en forma de

- 5 -
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aceites, son separados de la mezcla de reacción y pue­

den ser sometidos, sin previa purificación, al cierre 

de anillo con un halogenuro de tionilo o de fósforo.

El cierre de anillo se completa en este caso en disol­

ventes, tales como benceno, cloroformo, cloruro de - 

metileno o tetrahidrofurano, bajo calentamiento.

Se ha comprobado que el procedimiento 

precedentemente explicado ofrece considerables venta­

jas en comparación con la acilación, conocida de la 

memoria de patente belga número 732.310 de la lH-l,5-ben 

zodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona adecuadamente sustituida.

En la reacción de.acilación conocida que­

dan en la mezcla de reacción cantidades variables de ma­

terial de partida, que puede ser separada del producto 

final sólo con dificultad, en parte con realización de 

costosos métodos de purificación. En el caso presente, 

en la reacción de cierre de anillo V ^ I no tiene 

lugar ninguna desacilación. Además de ello, el nuevo 

procedimiento aporta un considerable ahorro de costos 

de material, dado que el grupo acilo ya está presente 

en la sustancia de partida que es fácil de preparar, y 

desaparece la disminución de rendimiento, que debe ser 

tomada en consideración en la acilación posterior.

Los compuestos de partida de la fórmula ge­

neral II se pueden obtener de manera usual por reac­

ción de 2-amino-difenilamina con un halogenuro de acilo 

en presencia de un agente fijador de ácidos de modo 

análogo a la reacción de Schotten-Baumann.

-  6 -
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De acuerdo con el modo de procedimiento arri­

ba descrito se pueden obtener por ejemplo los siguien­

tes productos finales a partir de los productos inter­

medios indicados entre paréntesis:

5 7-cloro-l-formil-5-fenil-lH-1,5-benzodiazepin-2,4-

(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-formilamino-5- 

clorofenil)-éster etílico-amida de ácido malénico). 

l-acetil-7-cloro-5-fenil-lH-1,5-benzodiazepin-2,4- 

(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-acetilamino- 

10 5-clorofenil)-éster etílico-amida de ácido malénico).
7-cloro-5-fenil-l-trifluoroacetil-lH-l,5-benzodiazepin-

2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-trifluoro 

acetilamino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido 

malénico).
1 $ 7-cloro-5-fenil-l-propionil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-

(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-propionilami- 

no-5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido maléni­

co).
7-cloro-l-isobutiril-5-fenil-lH,1 ,5-benzodia zepin-2,4- 

'23.' (3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-isobutirilamino-

5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido malénico). 

7-cloro-l-ciclohexilcarbonil-5-fenil-lH-l,5-benzodiaze 

-I pin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-ciclo

I* hexilcarbonilamino-$-clorofenil)-ester etílico-amida

-2$ de ácido malénico).

3-4-74 - 7 -
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l-benzoil-7-cloro-5-f enil-lH-1 , ̂ -benzodiazepin-^^- 

OH^íÜ-diona (a partir de N-fenil-N-(2-benzoilamino- 

5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido malónico). 

l-benzoil-7-bromo-5-f enil-lH-1,5-benz odiazepin-2,4- 

5 (3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-benzoilamino-

-5-bromofenil)-áster etílico-amida de ácido malónico). 

l-benzoil-5-fenil-7-trifluorornetil-lH-1,5-benzodiaze 

pin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-ben 

zoilamino-5-trifluorometilfenil)-áster etílico-amida 
10 de ácido malónico).

7-cloro-5-f enil-l-f enilac et il-lH-1,5-benz odia zepin-2, 4- 

(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-fenilacetilami 

no-5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido malóni 
co).

15 7-cloro-l-cinamil-5-fenil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-

(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-cinamilamino- 

5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido malónico). 

7-cloro-l-(orto-clorobenzoil)-5-fenil-lH-l,5-benzodi 

azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-¿j2-(or 

. 20 to-clorobenzoilamino)-5-clorofenil_jLáster etílico-ami .
da de ácido malónico).

7-cloro-l-(orto-metilbenzoíl)-5-fenil-lH?l,5-benzodi 

azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-/J*2-(or 

to-metilbenzoilamino)-5-clorofenil_J-áster etílico-ami 
'2 5 da de ácido malónico).

3-4-74 - g -



7-cloro-1-(para-met ilbenzo il)-5-fenil-lH-1,5-benzodi- 

azepin-2,443H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-/j2- 

(para-metilbenzoilamino)-3-cloro-fenilj'-éster etílico- 
amida de acido malónico).

5 7-cloro-l-(orto-fluorobenzoil)-5-fenil-lH-1,5-benzodi

azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-¿J*2-(or 

to-fluorobenzoilamino)-5-clorofenilJ7-éster etílico-ami 
da de ácido malónico).

7-cloro-l-(para-nitrobenzoil)Í5-fenil-lH-l,5-benzodi- 

10 azepin-2,4-(3H,5H)-diona (apartirdeN-fenil-N-/^2-(pa

ra-nitrobenzoilamino)-5-clorofenilJ-áster etílico-ami- 
da de ácido malónico).

7-cloro-l- (orto, para-diclorobenzoil) -=-'5-f enil-lH-1,5- 

benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil- 

15 N-¿[*2-( orto,para-diclorobenzoilamino)-5-clorofenil [J-
ester etílico-amida de ácido malónico).

7-cloro-1-(me ta,para-dime t oxibenz oil)-5-fenil-lH-1 ,5- 

benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona (apartirdeN-fenil- 

N-/T2-(meta,para-dimetoxibenzoilamino)-5-clorofeniljy- 
-20, áster etílico-amida de ácido malónico).

..... l-benzoil-7-cloro-5-(orto-bromofenil)-lH-l,5-benzodi-
azepin-r2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-(orto-bromofe 

J.. nil)-N-(2-benzoilamino-5-clorofeni3)-áster etílico-ami
da de ácido malónico).

25 l-benzoil-7-cloro-5-(orto-nitrofenil)-lH-l,5-benzodi-
3-4^74 - o -
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azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-(orto-nitrofe 

nil)-N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)-áster etílico-ami 

da de ácido malónico).

l-benzoil-7-cloro-5-(orto-fluorofenil)-1H-1,5-benzodi 

azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-(orto-fluorofe 

nil)-N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)-áster etílico-ami 

da de ácido malónico).

l-benzoil-7-cloro-5-(orto-trifluorometilfenil)-lH-l,3- 

benzodiazepin-2,4-(3H,3H)-diona (a partir de N-(orto- 

trifluorometilfenil)-N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)- 

áster etílico-amida de ácido malónico).

Los productos finales de la fórmula general 

I obtenidos de acuerdo con el nuevo procedimiento poseen 

intensas propiedades psicosedantes, relatadoras de los 

músculos y anticonvulsivas junto con una toxicidad en 

parte extraordinariamente pequeña.
Los siguientes ejemplos sirven para explicar 

el invento con más detalle, pero sin limitarlo:

Ejemplo 1.

l-benzoil-7-cloro-5-fenil-lH-1,5-benzodiazepin-2,4- 

(3H,5H)-diona.

a) 0 ,1 moles = 32,2 g de 2-benzoilamino-5- 

cloro-difenilamina ^*p. de f.: 172-174RCJJ son disueltos 

o suspendidos en 300 mi de benceno anhidro y despuás 

de añadirse 13,5 g de cloruro de áster etílico de áci
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do malónico son puestos en ebullición bajo reflujo du­

rante 15 minutos. Se deja enfriar, se extrae por agi­

tación con solución de carbonato de potasio y con —  

agua, se seca, se concentra por evaporación y se lle­

va el residuo a cristalización con diisopropiléter.

Rendimiento: 39,5 g = 90% de la teoría de 

(N-fenil-N-(2-benzolilamino-5-clorofenil)-áster etíli 

co-amida de ácido malónico) de p. de f. 106-107¿C.

b) 0,05 moles = 21,3 g de N-fenil-N-(2-ben- 

zoilamino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido 

malónico son disueltos en 200 mi de alcohol y después 

de añadirse 40 mi de lejía de sosa 2 N son puestos en 

ebullición bajo reflujo durante 15 minutos. Despuás 

de separar el etanol por destilación en vacío se reco 

ge el residuo en agua, se extraen con cloruro de metí 

leño las porciones insaponificables y se precipita el 

ácido carboxílico con ácido clorhídrico diluido. Este 

ácido carboxílico es filtrado con succión, es disuelto 

en cloruro de metileno, es secado y se evapora el di 

solvente. Se obtienen: 13,2 g = 90% de la teoría de 

N-fenil-N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)-amida de áci 

do malónico de p. de f. 143-145-C (con descomposición) 

(en áter/éter de petróleo).

El ácido es disuelto o suspendido en 300 mi. 

de cloroformo y se añaden 5 mi de cloruro de tionilo

- 11 -



puro. Se calienta durante 1 a 2 horas a 4oac, pasando 

el ácido enteramente a disolución. Se evapora el disol­

vente, se recoge en cloruro de metíleño, se lava con agua 

y solución de bicarbonato, se seca, se concentra por eva- 

5 poración y se cristaliza en acetona.

Rendimiento: 10 g = 57% de la teoría del 

compuesto del título de p. de f. 215-2l6aC.

Ejemplo 2.

10 Análogamente al modo de trabajo descrito en

el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-bromo-5-fenil-lH- 

l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. def. 200-201^0 

por reacción de l-benzoilamino-5-bromodifenilamina con 

cloruro de áster etílico de ácido malónico y cierre de 

15 anillo del ácido obtenido por saponificación de la N-fe
nil-N-(2-benzoilamino-5-bromofenil)-áster etílico-amida 

de ácido malónico formada de p. de f. 97-99-C.

Ejemplo 3.

20

^ 2 5

3-4-74

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-ciclohexilcarbonil- 

-5-fenil-lHrl,5-benzocLiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. de 

f. 157-159-C por reacción de 1 -ciclohexilcarbonilamino- 

5-cloro-difenilamina con cloruro de áster etílico de áci­

do malónico y cierre de anillo del ácido obtenido por sa

-  12 -
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ponificación de la N-fenil-N-(2-ciclohexilcarbonila 

mino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido malo 

nico formada de p. de f. lló-ll^RC.

Ejemplo 4 .

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-cinamil-5-fenil- 

lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. de f. 

205-20ÓRC por reacción de l-cinamilamino-5-cloro-di 

fenilamina con cloruro de áster etílico de ácido ma 

Iónico y cierre de anillo del ácido obtenido por sa­

ponificación de la N-fenil-N-(2-cinamilamino-5-cloro 

fenil)-áster etílico-amida de ácido malónico formada 

de p. de f. 214-21ÓRC.

Ejemplo 5-

Análogamente al modo de trabajo descrito 

en el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-5-fenil-l- 

propionil-lH-1,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona 

de p. de f. 194-196^0 por reacción de 1 -propionil- 

-amino-5-cloro-difenilamina con cloruro de áster 

etílico de ácido malónico y cierre de anillo del 

ácido obtenido por saponificación de la N-fenil- 

N-(2-propionilamino-5-clorofenil)-áster etílico- 

amida de ácido malónico formada de p. de f. 110-1122C.

- 13 -
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Ejemplo 6.

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-5-fenil-7-tri- 

fluorometil-lH-1,5-benz odiazepin-2,4-(3H,5H)-diona 

de p. de f. 176-17^0 por reacción de 1 -benzoilami 

no-5-trifluorometil-difenilamina con cloruro de 

áster etílico de ácido malónico y cierre de anillo 

del ácido obtenido por saponificación de la N-fenil- 

N-(2-benzoilamino-5-trifluorometilfenil)-áster etí 

lico-amida de ácido malónico fornada de p. de f. 

103-1103C.

Ejemplo 7

Análogamente al modo de trabajo descrito 

en el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-5-fenil-l- 

fenilacetil-lH-1,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona 

de p. de.f. 127-129^0 por reacción de 1 -faiil-acetil 

amino-5-cloro-difenilamina con cloruro de áster etí 

lieo de ácido malónico y cierre de anillo del ácido 

obtenido por saponificación de la N-fenil-N-(2-fenil 

acetilamino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de áci 

do malónico formada de p. de f. 119-121S-C.

Ejemplo 6

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

- 14 -



el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-(meta,para-dime- 

toxibenzoil)-5-fenil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)- 

diona de p. de f . 134-137-C por reacción de l-(meta, 

para-dimetoxibenzoil)-amino-3-cloro-difenilamina con 

cloruro de áster etílico de ácido malónico y cierre 

de anillo del ácido obtenido por saponificación de la 

N-fenil-N-^2-(meta.para-dimetoxibenzo ilamino )-5-cloro 

fenil jLéster etílico-amida de ácido malónico formada 

de p. de f. l46-l43ac.

Ejemplo 9.

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-(para-nitroben-

zoil)— r5-fenil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H, 5H)-diona 
de p. de f. 216-213^0 por reacción de 1 -para-nitroben 

zoilamino-5-cloro-difenilamina con cloruro de áster 

etílico de ácido malónico y cierre de anillo del ácido 

obtenido por saponificación de la N-fenil-N-/j2-(para- 

nitrobenzoilamino)-5-clorofenil_jLéster etílico-amida 

de ácido malónico formada de p. de f. 1Ó2-164RC.

Ejemplo 10.

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la l-acetil-7-cloro-5-fenil- 

lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. de f. 

201-203^0 por reacción de l-acetilamino-5-clorodife
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nilamina con cloruro de áster etílico de ácido malóni 

co y cierre de anillo del ácido obtenido por saponifi 

cación de la N-fenil-N-(2-acetilamino-5-clorofenil)- 

éster etílico-amida de ácido malónico formada de p. de 

f. 120-122RC.

Ejemplo 11.

Análogamente al modo de trabajo descrito en el 

Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-5-(orto-bromofe- 

nil)-7-cloro-lH-1,5-benzodia z epin-2,4-(3H,5H)-diona 

de p. de f. 216-220RC por reacción de 1-benzoilamino- 

-5-cloro-2'-bromo-difenilamina con cloruro de áster 

etílico de ácido malónico y cierre de anillo del áci­

do obtenido por saponificación de la N-(2-bromofenil)- 

N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)-áster etílico-amida 

de ácido malónico fornada de p. de f . 102-103^0.

Ejemplo 12.

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-cloro-5-(orto- 

trifluorometilfenil)-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)- 

-diona de p. de f. 165^0 por reacción de 1 -benzoilami 

no-5-cloro-2'-trilfuorometil-difenilamina con cloruro 

de áster etílico de ácido malónico y cierre de anillo 

del ácido obtenido por saponificación de la N-(2-tri-

- 16 -
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ter etílico-amida de ácido malánico formada de p. de 

f. 146-147^0.

Ejemplo 13.

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-cloro-5-(orto- 

clorofenil)-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de 

p. de f. 105-107^0 por reacción de l-benzoilamino-5- 

cloro-2'-cloro-difenilamina con cloruro de áster etíli 

co de ácido malónico y cierre de anillo del ácido obte 

nido por saponificación de la N-(orto-clorofenil)-N- 

(2-benzoilamino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de 

ácido malónico formada (en forma de aceite).

Ejemplo 14

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-cloro-5-(orto- 

fluorofenil)-1H-1,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona - 

de p. de f. 140-141RC por reacción de 1-benzoilamino- 

5-cloro-2'-fláor-difenilamina con cloruro de áster —  

etílico de ácido malónico y cierre de anillo del ácido 

obtenido por saponificación de la N-(orto-flurofenil)- 

N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de 
ácido malónico formada de p. de f . 110-1112C.

3-4-74 - 17 -
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Ejemplo 15

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-formil-5-fenil- 

lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. de f. - 

210-211^0 por reacción de l-formilamino-5-cloro-dife 

nilamina con cloruro de áster etílico de ácido malóni 

co y cierre de anillo del ácido obtenido por saponifi­

cación de la N-fenil-N-(2-formilamino-5-clorofenil)- 

éster etílico-amida de ácido malónico formada (en for­
ma d e aceite).

Ejemplo 16

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-5-fenil-l-triflúoro 

acetil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. de 

f. 173-175-C por reacción de l-trifluoroacetilamino-5 

-cloro-difenilamina con cloruro de áster etílico de 

ácido malónico y cierre de anillo del ácido obtenido 

por saponificación de la N-fenil-N-(2-trifluoroacetil 

amino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido malo 

nico formada de p. de f. 32-33-C.

Ejemplo 17

Análogamente al modo de trabajo descrito en

- 13 -
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el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-isobutiril-5-fe- 

nil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. de 

f. 116-lláac por reacción de l-isobutirilamino-5-clo 

ro-difenilamina con cloruro de áster etílico de ácido 

malónico y cierre de anillo del ácido obtenido por sa 

ponificación de la N-fenil-N-(2-isobutirilamino-5-clo 

rofenil)-áster etílico-amida de ácido malónico formada 

de p. de f. 100-10iaC.

Ejemplo lá.

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-(orto-metilben- 

zoi])-5-fenil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona 

de p. de f. 197-200RC por reacción de l-(orto-metil- 

benzoil)-amino-5-cloro-difenilamina con cloruro de ás 

ter etílico de ácido malónico y cierre de anillo del 

ácido obtenido por saponificación de la N-fenil-N-f*2- 

(orto-metilbenzoilamino)-5-clorofenil_7-áster etílico 

amida de ácido malónico formada de p. de f. 96-97-C.

Ejemplo 19

Análogamente al modo de trabajo descrito en 

el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-(orto-cloroben- 

zoil)-5-fenil-lH-l,5-benzodiazepin-2,4-(3H.5H)-diona 

de p. de f. 222-224^0 por reacción de l-(orto-cloro- 

-*19 -
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benzoil)-amino-5-cloro-difenilamina con cloruro de á_s 

ter etílico de ácido malónico y cierre de anillo del 

ácido obtenido por saponificación de la N-fenil-N-

/j2-(orto-clorobenzoilamino)-5-clorofenilJ7-éster etí
lico-amida de ácido malónico formada de p. de f. 120- 

122^0.

Ejemplo 20

Análogamente al modo de trabajo descrito 

en el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-cloro-5-(or 

to-nitrofenil)-1H-1,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona 

de p. de f. 192RC por reacción de l-benzoilamino-5-clo 

ro-2'-nitro-difenilamina con cloruro de áster etílico 

de ácido malónico y cierre de anillo del ácido obteni­

do por saponificación de la N-(orto-nitrofenil)-N-(2-ben 

zoilamino-5-clorofenil)-áster etílico-amida de ácido 

malónico formada de p. de f. 142-146^0.

La presente solicitud que corresponde a la 

presentada en Austria, con fecha 1 de Marzo de 1.971, 

bajo el Número A 1744/71, se acoge a los beneficios 

del Artículo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad 

Industrial.

- 20
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REIVINDICACIONES

$ Los puntos de invención, propia y nueva,

que se presentan para que sean objeto de esta solicitud 

de Patente de Invención en España por VEINTE años, son 

los siguientes:
1^- Procedimiento para la preparación de 

10 l-acil-5-fenil-lH-1,5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-dionas

de la fórmula general

' 25 en que Ri significa un átomo de hidrógeno; un radical

73- 4-74  -  21 -



alcohilo con 1 a 3 átomos de carbono; un radical haló 

genometilo; el radical ciclohexilo; un radical fenilo 

eventualmente sustituido una o dos veces por un átomo 

de halógeno, el grupo metilo, metoxi o nitro; el radi 

5 cal bencilo o el radical estirilo; Rg significa un

átomo de hidrógeno o un átomo de halógeno o un grupo 

trifluorometilo o nitro; y significa un átomo de 

halógeno o el grupo trifluorometilo, caracterizado 

porque se hace reaccionar una 2-acilamino-difenil- 

10 amina adecuadamente sustituida de la fórmula general

15

. - . 20

25

3-4-74

en que los radicales R^, Rg y R^ poseen los significa

-  22 -
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dos arriba indicados, con un halogenuro de ácido malo 

nico de la fórmula

5

10

15

".,20
d - *

o o
H "

Hal-C -CH2-C -OR (III)

en . que R significa un radical aleohilo inferior y 

Hal significa un átomo de halógeno; se saponifica de 

manera usual la éster-amida de ácido malonico obteni 

da de la fórmula general

en que R]_, Rg, y R poseen los significados arriba el 

tados, y se trata con agentes de cierre de anillo el 

ácido libre de la fórmula general

-2 3  -



dos.

2&.- Procedimiento para la preparación de 

l-acil-5-f enil-lH-1,5-benzodiazepin-2,4-(3H,$H)-dionas.

Tal y como se ha descrito en Ha Memoria que ante 

cede y para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de veinticuatro hojas escri­

tas a máquina por una sola cara.

Madrid, - Q 

P.A.*
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