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El invento concierne a un nuevo procedimien-
to para la preparacidn de l-acil-5-fenil-1H-1, 5-benzg

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

5 ?1
C =0
— 7’
N
/FHZ
: Ry N—0¢ (1)
1 ) Q§>o
15 En esta férmula:
Ry significa un dtomo de hidrégeno; un radical alcohilo
con 1 a 3 atomos de carbono; un radical haldgenometilo;
el radical ciclohexilo; un radical fenilo, eventualmen-
te sustituido una o dos veces por un atomo de haldgeno,
7Ebt el grupo metilo, metoxi o nitro; él radical beﬁcilo e}
S el radical estirilo;
‘ Ry significa un dtomo de hidrdgeno o de ha
ldgeno o un grupo trifluorometilo o un grupo nitro; y
Ry significa un 4dtomo de haldgeno o el gru~
25 po trifluorometilo.
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El nuevo procedimiento se basa

en la reaccidn de una 2-acilamino-difenil
amina de la fdrmula general II con un halogenuro de
éster de dcido maldnico IIT,

5 sapqnificacién de la N-fenil~N-(2-acilamino
fenil)-éster-amida de dcido maldnico IV formada y sub
§iguiénte cierre de anillo para formar el producto fi-
nal de la formula I .de acuerdo con el siguiente esque-

« f
ma de reaccion.
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En las precedentes formulas, los radicales
Rl, R2 ¥ R3 poseen losfsignificados arriba indicados;
R significa un radical alcohilo inferior, preferible-
mente el‘radical etilo.

La reaccidén de un compuesto de la férmula
II con el halogenuro de éster de dcido maldnico de la
férmula IIT se efectia 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-~
1licion del disolvente utilizado.

De modo sorprendente, en estas reacciones
no aparece ningin cierre de anillo para formar el co-
rrespondiente imidazol, tal como se hubiera tenido que
esperar basindose en la bibliografia existemte (véase L.
Wolff, Annalen, volumen 394, pdgina 59 (1912); en aqﬁel
caso, en el calentamiento de benzoil-orto-amidodifeni;
amina con acido clorhidrico resulta difenilbencimidazol).

Por saponificacién moderada de compuestos de
la férmula IV, por ejemplo mediante lejia alcohdlico-
acuosa diluida, se obtieng después de la acidificacion
lgs correspondientes N—fenii-Nn(2-acilaminofenil)-ami-
das de 4cido maldnico de la férmula V; estos cidos,
que la mayor parte de las veces resultan en forma de
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aceites, son separados de la mezcla de reaccidén y pue-
den ser sometidos, sin previa purificacidn, al cierre
de anillo con un halogenuro de tionilo o de fésforo.
El cierre de anillo se completa en este caso en disol-
5 ventes, tales como benceno, cloroformo, cloruro de -
metileno o tetrahidrofurano, bajo calentamiento.

Se ha comprobado que el procedimiento
precedent emente explicado ofrece considerables venta-
jas en comparacién con la acilacidn, conocida de la

10 memoria de patente belga numero 732,310 de la 1H-1,5-ben
zodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona adecuadamente sustituida.

En la reaccidn de.acilacidn conocida que-
dan en la mezcla de reaccidn cantidades variables de ma-
terial de partida, que puede ser separada del producto

15 final sélo con dificultad, en parte con realizacidn de
costosos métodos de purificacion. En el caso presente,
en la reaccidn de cierre de anillo V -=--=3 I no tiene
lugar ninguna desacilacién. Ademas de ello, el nuevo
procedimiento aporta un considerable ahorro de costos

.20 de material, dado que el grupo aéild>ya esta presente
en la sustancia de partida que es facil de preparar, ¥
desaparece la disminucidn de rendimiento, que debe ser
L tomada en consideracidn en la acilacion posterior.
Los compuestos de partida de 1a férmula ge-
K neral II se pueden obtener de manera usual por reac-

25 cidn de 2-amino-difenilamina con un halogenuro de acilo

en presencia de un agente fijador de dcidos de medo

analogo a la reaccién de Schotten-Baumann.
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De acuerdo con el modo de procedimiento arri-

ba descrito se pueden obtener por ejemplo los siguilen-
tes productés finales a partir de los productos inter-
medios indicados entre paréntesis:
7-cloro-l-formi1-5-fenil-1H-l,Sfbenzodiazepin-z,h—
(3H15H)—diona (a partir de N-fenil-N-(2-formilamino-5-
clorofenil)~éster etilico~amida de 4cido malénico).
1-acetil-7-cloro-5-fenil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,k-
(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(Z-acetilamino-
5-clorofenil)~-éster etilico-amida de dcido malonico).
7-cloro-5-fehil-l—trifluoroacetil-lH-l,S-benzodiazeﬁinn
2,k-(3H,5H) ~diona (a partir de N-fenil-N-(2-trifluoro
acetilamino-5-clorofenil)-éster etilico-amida de &cido
maldnico). -
7-cloro-5-fenil-l-propionil-1H-1, 5-benzod iazepin-2,k~
(31, 5H)-diona (a partir de N-fenil-N=(2-propionilami-
no-5-clorofenil)-éster etilico-amida de dcido maldni-
co). '

7-cloro-l-isobutiril-5-fenil-1H,1, 5-benzodia zepin-2,4-
(3H, 5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-isobutirilamino-
5-clorofenil)-éster etilico-amida de dcido maldnico).
7-cloro-l-ciclohexilcarbonil-5-fenil-1H-1,5-benzodiaze
pin-2,4-{3H,5H) -diona (a partir de N-fenil-N-(2-ciclo
hexilcarbonilamino-5-clorofenil)-éster etilico-amida
de dcido maldnico). .

-7 -
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l-benzoil-7-cloro-5-fenil-lH-l,5-benzodiazepin-2,h-
(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil~N=-{2-benzoilamino-
5-clorofenil)-éster etilico-amida de 4cido maldnico).
l—benzoil-?-bromo-5-fenil-lH-l,§-benzodiazepin-2,h-'
(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil=N-(2-benzoilamino-
-5-bromofenil)-éster etilico-amida de dcido maldnico).
l-benzoil-5-fenil-7-trifluorometil-lH-l,5-benzodiaqg—
pin-2,4-(3H,5H) -diona (a partir de N-fenil~N=-(2-ben
zoilamino-5-trifluorometilfenil)-éster et{lico-amida

de dcido maldnico).

7-cloro-5-fenil-l-fenilacetil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,k-
(3H,5H)~diona (a partir de N-fenil-N-(2-fenilacetilami
no-5-clorofenil) -éster et{lico-amida de deido maléni
co). 7
7-cloro-1-cinamil-5-fenil-1H-1, 5-benzodiazepin-2 k-
(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-(2-cinamilamino-
5-clorofenil)-éster etilico-amida de dcido maldnico).
7-cloro—l-(ofto—clorobenzoil)-5-fenil-lH-l,5-benzodi
azepin-z,h-(BH,5H)fdiona (a partir de N-f enil-N-/ 2~(or
to-clorobenzoilamino)-5-clorofenil J-éster et{lico-ami .
da de acido maldnico).
7-cloro-l-(orto-metilbenzoil)-5-fenil-1H~1, 5~benzodi
azepin-2,b-(3H, 5H)-diona (a partir de N-fenil-N-/"2-(or
to-metilbenzoilamino)-5-clorofenil;7~éster etilico-ami
da de 4cido maldnico).

- 8 -
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7-cloro-1-(para-metilbenzoil)~5-fenil-lH-l,5-benzodi-
azepin-2,b{3H, 5H)~diona (a partir de N-fenileN-/ 2-
(para-metilbenzoilamino)-5-cloro-fenil;7-éster etilico-
amida de dcido maldnico).

7-cloro-1-(ort o~fluorobenzoil) -5-fenil-1H-1, 5-benzodi
azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-{"2-(or
to-fluorcbenzoilamino)=5-clorofenil J-éster et{lico-ami
da de dcido maldnico).
7—cloro-l-(para-nitrébenzoil):5-fenil-lH-l,5-benzodi-
azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-fenil-N-/ 2-(pa
ra-nitrobenzoilamino)-5-clorofenil J-éster etilico-ami
da de dcido maldnico).

7-cloro-1-{orto, para-diclorobenzoil) —5-fenil-1H-1, 5-
benzodiazepin-2,4-(3H,5H)~diona (a partir de N-fenil-
N-/ 2-(orto,para-diclorobenzoilamino)-5-clorofenil NE
éster et{lico-amida de gcido maldnico).
7=-cloro~l-(meta,para~dimetoxibenzoil)-5-fenil-1H~1, 5~
benzodiazepin-2,4-(3H, 5H)-diona (a partir de N-fenil-
N-[:Z-(meta.para-dimetoxibenzoilamino)-5-clorofenil:]-
éster etilico-amida de acido maldnico).
1-benzoil-7-cloro~5-(orto-bromofenil) ~1H-1, 5-benzodi~
azepin-?,4-(3H,5H)~diona (a partir de N~(orto-bromofe

nil)-N-(2-benzoilamino~5-clorof enil-éster etilico~-ami

"da de 4cido maldnico).

l-benzoil-7-cloro-5-(orto-nitrofenil)-1H-1, 5~-benzodi-
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azepin-2,4-(3H,5H)-diona (a partir de N-(orto-nitrofe
nil)-N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)-éster etilico-ami
da de dcido maldnico).
1l-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)~éster etilico-ami
da de dcido maldnico).
l-benzoil-7-cloro-5-(orto-trifluorometilfenil)-1H-1, 5-
benzodiazepin-Z.é-(BH,5H)-diona (a partir de N-(orto-
trifluorometilfenil)-N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)-
éster etilico-amida de dcido maldnico).

Los productos finales de la fdérmula general
I obﬁenidq;de acuerdo con el nuevo procedimiento poseen
intensas propiedades psicosedantes, relajadoras de los
misculos y anticonvulsivas junto con una toxicidad en
parte extraordinariamente pequefia,

Los siguientes ejemplos sirven para explicar
el invento con mas detalle, pero sin limitarlo:

Ejemplo 1.
l-benzoil-?—cloro-5-fenil~lH-l,5-benzodiazepih—2,h-
(3H, 5H)=diona.

a) 0,1 moles = 32,2 g de 2-benzoilamino=5-
cloro-difenilamina [ p. de f.: 172-1742C_] son disueltos
o suspendidos en 300 ml de benceno anhidro y después
de afladirse 18,5 g de cloruro de éster etilico de dci
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do malonico son puestos en ebullicién bajo reflujo du~
rante 15 minutos. Se deja enfriar, se extrae por agi=-
tacion con solucidn de carbonato de potasio y con =--
agua, se seca, se concentra por evaporacion y se lle-
va el residuo a cristalizacidn con diisopropiléter.
Rendimiento: 39,5 g = 90% de la teoria de
(N-fenil-N-(2-benzolilamino-5-clorofenil)-éster etili
co-amida de dcido malénico) de p. de £. 106-1072C,

b) 0,05 moles = 21,8 g de N-fenil-N-(2-ben-
zoilamino-5-clorofenil)-éster et{lico-amida de 4cido
maldénico son disueltos en 200 ml de alcchol y despuds
de afladirse 40 ml de lejia de sosa 2 N son puestos en
ebullicidn bajo reflujo durante 15 minutos. Después
de separar el etanol por destilacidn en vacio se reco
ge el residuo en agua, se extraen con cloruro de meti
leno las porciones insaponificables y se precipita el
dcide carboxilico con dcido clorhidrico diluido. Este
dcido carboxilico es filtrado con succidn, es disuelto
en cloruro de metileno, es secado y se evapora el di
solvente., Se obtienen: 18,2 g = 90% de la teoria de
N-fenil-N-(2~benzoilamino-5-clorofenil)-amida de 4ci
do malénico de p. de f. 143-1452C (con descomposicidn)
(en éter/éter de petrdleo). '

El dcido es disuelto o suspendido en 300 ml.
de cloroformo y se afiaden 5 ml de cloruro de tionilo
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puro. Se calienta durante 1 a 2 horas a 402C, pasando
el dcido enteramente a disolucidn. Se evapora el disol-
vente, Se recoge en cloruro de metileno, se lava con agua

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

poracidn y se cristaliza en acetona.

Rendimiento: 10 g = 57% de la teoria del
compuesto del titulo de p. de f. 215-2162C.

Ejemplo 2.

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-bromo-5-fenil-lH-
1, 5-benzodi azepin-2,4-(3H,5H)-diona de p. de f£. 200-201eC
por reaccidn de l—benzoilamiho-5—bromodifenilamina con
cloruro de éster etilico de deido maldnico y cierre de
anillo del &cido obtenido por saponificacién de la N-fe
nil-N-(2-benzoilamino=-5-bromofenil)=-éster etilico~-amida

de 4dcido maldnico formada de p. de £. 97-992C,

Ejemplo 3.

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la 7~cloro-l-ciclohexilcarbonil-
~5-fenil-1H-1, 5-benzodiazepin~2,4~(3H,5H)~diona de p. de
£. 157-1592C por reaccion de 1-ciclohexilcarbonilamino-
5-cloro-difenilamina con cloruro de éster etilico de &dci-
do maldnico y cierre de anillo del acido obtenido por sa
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ponificacidn de la N-fenil-N-(2-ciclohexilcarbonila
mino-5-clorofenil)-éster et{lico~amida de 4dcido mald

nico formada de p. de f. 116-1182C,

Ejemplo &.

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-cinamil-5-fenil-
1H-1, 5-benzodiazepin-2,4~(3H, 5H)-diona de p. de f.
205-2062C por reaccidn de l-cinémilamino-5-cloro-d;
fenilamina con cloruro de éster etilico de dcido ma
1énico y cierre de anillo del acido obtenido por sa-
ponificacidén de la N-fenil-N-(2-cinamilamino-5-cloro
fenil)-éster etilico-amida de dcido maldnico formada

de p. de f. 214-2162C,

Ejemplo 5.

Andlogamente al modo de trabajo descrito
en el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-5-fenil-l1- .
propionil-1H-1,5-benzodiazepin~2,4~(3H,5H) -diona
de p. de f. 194-1962C por reaccion de l-propionil=-
-amino~5-cloro-difenilamina con cloruro de éster
etf{lico de dcido maldnico y cierre de anillo del
4cido obtenido por saponificacidn de la N-fenil-
N-(2-propionilamino-5-clorofenil)-éster etilico-

amida de 4cido maldnico formada de p. de £. 110-1120C.

- 13 =
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Ejemplo 6.

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-5-fenil-7-tri-
fluorometil-1H-1, 5-benzodiazepin~2,4-(3H, 5H)~diona
de p., de £, 176-1782C por reaccidn de l-benioilami
no=5~trifluorometil-difenilamina con- cloruro de
éster etilico de dcido maldnico y cierre defanillo
del acido obtenido por saponificacidén de la N-fenil-
N-(2-benzoilamino-5-trifluorometilfenil)-éster eti
lico-amida de &cido maldnico formada de p. de f.

108-11042C.

Ejemplo 7

Analogamente al modo de trabajo descrito
en el Ejemplo 1 se cbtiene la 7-cloro-5-fenil-l-
fenilacetil-1H~1, 5~-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)-diona
de p. de.f. 127-1292C por reaccidn de l-fenil-acetil
amino~5-cloro-difenilamina con cloruro de éster eti
lico de dcido maldnico y cierre de anillo del dcido
obtenido por saponificacidn de la N-fenil-N-(2-fenil
acetilamino-5-clorofenil)-éster et{lico-amida de aci
do malénico formada de p. de f. 119-1212C,

Ejemplo 8 '

Analogamente al modo de trabajo deserito en

-1k -
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el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-{meta,para-dime-
toxibenzoil)-5-fenil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,L4-{3H, 5H) -
diona de p;'de f. 134-1378C por reaccidn de 1-(meta,
para-dimetoxibenzoil)-amino-5-cloro~difenilamina con
cloruro de éster etilico de dcido malénico y cierre
de anillo del acido obtenido por saponificacidn de la
N-fenil-N-[?Z-(meta,para-dimetoxibenzoilamino)-5-clorg
fenil Léster etilico-amida de &cido malénico formada
de p. de f. 146-1482C.

Ejemplo 9. -

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-(para-nitroben-
zoil) —5-fenil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,4-(3H, 5H)-dicna
de p. de f. 216-2189C por reaccién de l-para-nitroben
zoilamino-5-cloro-difenilamina con cloruro de éster
et{lico de dcido maldnico y cierre de anillo del dcido
obtenido por saponificacién de la N-fenil-N-{ 2-(para-
nitrobenzoilamino)-5-clorofenil:7-éster etilico-amida

de dcido malénico formada de p. de f. 162-16LeC,

Ejemplo 10,

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la l-acetil-~7-cloro-5-fenil-
1H-1, 5~-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)~-diona de p. de f.
201-2032C por reaccidén de l-acetilamino-5-clorodife

- 15 -
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nilamina con cloruro de éster etilico de dcido maldni
co vy cierre de anillo del dacido obtenido por saponifi
cacidn de la N-fenil-N-(2-acetilamino-5-clorofenil)-

éster et{lico-amida de 4cido maldnico formada de p. de

Ejemplo 11,

Andlogamente al modo de trabajo descrito en el
Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-5-(orto-bromofe-
nil)-7-cloro-1H-1, 5~benzodiazepin=~2,4=(3H, 5H)-diona
de ﬁ. de f. 216-220°C por reaccion de 1-benzoilamino-
-5-cloro-2'-bromo-difenilamina con clorurc de éster
et{lico de dcido maldnico y cierre de anillo del aci-
do obtenido por saponificacidn de la N-(2-bromofenil)-
N-(2-benzoilamino-5-clorofenil)~éster etilico-amida

de dcido maldénico formada de p. de £, 102-103¢C.

Ejemplo 12.

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-cloro=5-{orto-
trifluorometilfenil)-1H-1, 5-benzodiazepin~2,4~(3H,5H)~
~-diona de p. de f. i6590 por reaccién de l-benzoilami
no=5=cloro-2'-trilfuorometil~difenilamina con cloruro
de éster etilico de dcido maldnico v clerre de anillo
del dcido obtenido por saponificacidn de la N-(R-tri-

- 16 -
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fluorometilfenil)-N-(2-benzoilamino~5-¢clorofenil)~és~
ter etilico-amida de dcido malénico formada de p. de

f. 146-1472C.

Ejemplo 13.

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-cloro-5-(orto-
clorofenil)-lH-l,5-benzodiazepin-2,h-(3H,5H)-diona de
p. de £, 105-1079C por reaccidn de l-benzoilamino-5-
cloro-2t-cloro~difenilamina con cloruro de éster etili
co de dcido maldnico y cierre de anillo del dcido obte
nido por saponificacidn de la N-(orto-clorofenil)-N-
(2-benzoilamino-5-clorofenil)-éster etilico-amida de

acido maldnico formada (en forma de aceite).

Ejemplo 14

Andlogamente 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. 140-1419C por reaccidn de l-benzoilamino-
5-cloro-2'-~flior-difenilamina con cloruro de dster --
et{lico de dcido malénico y cierre de anillo del éciao
obtenido por saponificacion de la N-(orto-flurofenil)-

N-(2-~benzoilamino~5-clorofenil)-éster etilico-amida de

dcido maldnico formada de p. de f£. 110-1112C.
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Ejemplo 15

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo'l se obtiene la 7-cloro-l-formil-5-fenil-
1H-1, 5-benzodiazepin-2,4-(3H,5H)~diona de p, de £, -
210~2112C por reaccidn de l~formilamino-5-cloro-dife
nilamina con cloruro de éster etilico de &cido maldni
co y cierre de anillo del dcido obtenido -por saponifi-
cacién de la N-fenil-N-(2-formilamino-5-clorofenil)-
éster etilico-amida de dcido maldénico formada (en for-

ma de aceite).

Ejemplo 16

Anglogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se¢ obtiene la 7-cloro-5-fenil-l-trifluore
acetil~1H-1,5-benzodiazepin-2,4~-(3H, 5H) -diona de p. de
£, 173-1759C por reaccidén de l-trifluorocacetilamino-5
~-cloro~difenilamina con cloruro de éster etilico de
acido maldnico y cierre de anillo del dcido obtenido
por saponificacion de la N-fenil-N-(2-trifluoroacetil
amino-5-clorofenil)~éster etilico-amida de dcido mald

nico formada de p.»de f. 82-83¢C,

Ejemplo 17

Analogamente al modo de trabajo descrito en
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el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-isobutiril-5-fe-
nil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,4~(3H,5H)-diona de p. de

f. 116-1182C por reaccidn de l-isobutirilamino-5-clo
ro-difenilamina con cloruro de éster etilico de &cido
malénico y cierre de anillo del &cido obtenido por sa
ponificacién de la N-fenil-N-(2-isobutirilamino-5-clo
rofénil)-éster etilico-amida de dcido malonico formada
de p. de f. 100-1012C.

Ejemplo 18.

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-(orto-metilben~
z0il}-5-fenil-1H-1, 5~-benzodiazepin-2,4-(3H, 5H)-diona
de p. de f. 197-2009C por reaccidén de l-{orto-metil-
benzoil)-amino-5~-cloro-difenilamina con cloruro de ég
ter etilico de decido maldnico y cierre de anillo del
acido obtenido por saponificacidn de la N-fenil-N-[—Z-
(orto-metilbenzoilamino)-5-clorofenil_J-éster etilico

amida de 4cido malénico formada de p. de f. 96-97C.

Ejemplo 19

Andlogamente al modo de trabajo descrito en
el Ejemplo 1 se obtiene la 7-cloro-l-(orto-cloroben-
20il)~5~fenil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,k4-(3H, 5H) -diona
de p. de f. 222-2249C por reaccidn de 1-{orto-cloro-
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benzoil)-amino-5-cloro-difenilamina con clorurc de és
ter etilico de dcido maldénico y cierre de anillo del
acido obtenido por saponificacidén de la N-fenil-N-
[_2-(orto-clorobenzoilamino)-5-clorofenil J-éster eti

lico-amida de dcido maldénico formada de p. de f. 120~

1222C.

Ejemplo 20

Andlogamente al modo de trabajo descrito
en el Ejemplo 1 se obtiene la l-benzoil-7-cloro-5-(or
to-nitrofenil)~1H-1,5~benzodiazepin-R,4~(3H,5H)-diona
de p. de f. 192¢0C por reaceion de l-benzoilamino-5-clo
ro-2'-nitro-difenilamina con cloruro de éster etilico
de dcido maldnico v cierre de anillo del acido obteni-
do por saponificacion de la N-(orto—nitrofenil)-N—(Z-beg
zoilamino-5-clorofenil) -éster etilico~amida de dcido
maldnico formada de p. de f. 1h2-1462C.

la presente solicitud que corresponde a la
presentada en Austria, con fecha 1 de Marzo de 1.971,
bajo el Numero A 17h4/71, se acoge a los beneficios
del Articulo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad

Industrial.
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REIVINDICACIONES

Los puntos de invencidn, propia y nueva,
que se presentan para que sean objeto de esta solicitud
de Patente de Invencidén en Bspafia por VEINTE aflos, son
los siguientes:

18 . Procedimiento para la preparacién de
1-acile5-fenil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,4~(3H,5H)-dionas

de la formula general

Ry
|
C =0 o
|
o \/
CHy
/ (1)
N— C
Ry AN
0
By

en que Ry significa un &tomo de hidrdgeno; un radical
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alcohilo con 1 a 3 dtomos de carbono; un radical halg
genometilo; el radical ciclohexilo; un radical fenilo
eventualmente sustituido una o dos veces por un atomo
de haldgeno, el grupo metilo, metoxi o nitro; el radi
cal bencilo o el radical estiriloj Ry significa un
dtomo de hidrdgeno o un &tomo de haldgeno o un grupo
trifluorometilo o nitro; y Ry significa un atomo de
haldgeno o el grupo trifluorocmetilo, caracterizado
porque se hace reaccionar una 2-acilamino-difenil-

amina adecuadamente sustituida de la formula general

(I1)

k3

en que los radicales Ry, R2 v R3 poseen los significa
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dos arriba indicados, con un halogenuro de dcido mald

nico de la fdérmula

0 0
1 1"
Hal - C - CHy - C - OR (III)
en . que R significa un radical alcohilo inferior y

Hal significa un Atomo de haldgeno; se saponifica de
manera usual la éster-amida de dcido maldnico obteni

da de la formula general

1" 1"

N-GC- CH2 - C - OR

(IV)

en que Ry, Ry, ¥ R poseen los significados arriba ci
tados, y se trata con agentes de cierre de anillo el

dcido libre de la férmula general
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1
C=0
!
NH
0 0
5 1 1
R'3 N -C~CH -G ~OH
(V)
10 en que R, R2 v R3 poseen los significados arriba cita-
dos.
28,~ Procedimiento para la preparacidn de
l-acil-5-fenil-1H-1, 5-benzodiazepin-2,4-(3H, 5H)~dionas.
Tal y como se ha descrito en la Memoria que ante
. 15 cede y para los fines que se han especificado,
Egta Memoria consta de veinticuatro hojas escri-
tas a maquina por una sola cara.
A
Maaria, -Q PBR.197H
3-h a7
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