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Il invento concierne a aza-10,ll-dihidro-5H-

-dibenzo/ b,e 7-/71,4_J-diazepinas de la férmula
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en donde Alkl y Alk, pueden significar grupos alcohileno
iguales o diferentes con 1 a 6 dtomos de carbono; By v R2
pueden significar grupos alcohilo con 1 a 5 atomos de car-
bono, que también juntamente con el Atomo de N pueden formar
un anillo de 4 a 7 miembros, que eventualmente puede conte-

ner otro atomo de oxigeno o de azufre u otro grupo .:::NH- 0

_~NR-; Ry puede significar un atomo de hidrégeno, un gru-

"po hidroxi, un grupo cicloalcohilo con 3 a 6 dtomos de car-

bono 6 un Atomo de haldgeno; Hal puede signif{car un atomo
de haldgeno; Y puede significar un étomq de oxigeno o de
azufrer un grupo NH; ¥y Z puede significar un Atomo de
hidrdgeno, un grupo alcohilo con 1 a 5 atomos de carbono,
un atomo de haldgeno un grupo hidroxi, nitro u OR-, siemdo
R en cada caso un grupo alcohilo con 1 a 5 dtomos de carbo-
no, asi como a sales de éstas.
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Zinao:

Los atomos de haldgeno consisten preferiblemen
te en flior, cloro v bromo, especialmente flior vy cloro.
Los giupos alcohilo de bajo peso molecular arriba citados
pueden ser de cadena recta o ramificada y constan preferi-
blemente de 1 a b 4dtomos de haldgeno. Ejemplos de tales
grupos alcoﬁilo son:

Metilo, etilo, isopropilo, butilo, ter.-butilo, hexilo, isp
butilo. Anillos heterociclicos, .que pueden ser formados
a partir‘de ?2 Yy R3, son por ejemplo los anillos pipe

ridina, pirrolidina, morfolina, piperazina u homopipera-

- BEjemplos de los grupos cicloalcohilo son: Ci
clépropilo; ciclohexilo; en unién con Alk, : Ciclohexil
propilo, ciclopropilmetilo, ciclohexilpentilo,

' Los grupos alcohileno Alk1 y Alk2 pueden ser
de cadena recta o ramificada; dentro de una molécula pue-

den ser iguales o diferentes.,

'

Los compuestos de acuerdo con el invento tienen
valiosas propiedades farmacodindmicas; por ejemplo, tienen
un efecto antihistaminico, antidepresivo y altiulcerédgeno.

La preparacidén de los compuestos de acuverdo con
el invento puede efectuarse, de manera de por si conocida:

introduciendo en un compuesto de la férmula:
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" en donde el nitrogeno de piridina (posicidn 6) también pue-

de estar presente en la farma de Oxido de nitrégeno, e Y,
Z, Alkl, Alk2 v Rl hasta R3 tienen los significados ya

indicados, en la posicidn 7 o bien directamente el grupo
Hal (dtomo de haldgeno) o primero un grupo amino, un gru-

po amino sustituido, un grupo hidroxi o un grupo hidroxi

sustitufdo, e intercambiando a continuacidn estos grupos

por el grupo Hal, y transformando eventualmente un grupo

6xido de nitrogeno presente en el nitrogeno de piridina

unido en posicidn 3; .
y evéﬁtualmente, en compuestos de la foymula I, intercam=
biando el sustituvente Y por azufre mediante reaccion con
sulfuros inorgdnicos, por oxigeno mediante reaccidn con
éxidos inorganicos, perdxido de hidrégeno o derivados de
perdxido de hidrcgeno, o por el grupo NH por medio de
reaccion con HH3 o con sustancias que proporcionan KNH3.
El procedimiento se puede llevar a cabo a tem-
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peraturas entre ~20 y + 20020, In calidad de disolvente
entran en consideracidén por ejemplo : agua, alcoholes ali
fitico tales como metanol, etanol, acetona, dcido acético
glacial, acido fosfdrico, dcido sulflrico o reaccionante en
exceso, tal como halogenuros de fdosforo o de azufre, por
ejemplo oxicloruro de fégforo, PClg, cloruro de tionilo o
deido fluorhidrico.

En particular se puede hacer reaccionar
un compuesto de la férmula II con una amida alcalina en las
condicicnes de la reaccidn de Tschitschibabin, e introducir

de este modo un grupo amino en la posicidn 7 (posicidn 2 del

4,anillo piridina); este grupo amino puede ser diazotado y el

'ﬁwgrupo diazonio puede ser reemplazado por haldgeno de manera

“de por si conocida. La reaccién de Tschitschibabin se efec-
tia en disolventes tales como tolueno, benceno, dimetilani
lina, ete., a temperaturas entre 100 y 250eC. 1a diazota~-

cion se realiza en disolventes polares tales como agua, al

' “coholes, dimetilformamida, etc. a temperaturas de alrededor

de OQC;'el reemplazamient o del grupo diazonio ﬁbr haldgeno
se efectia por adicidén deé hidrdcido halogenado en exceso a
la solucidn diazoica y calentamiento a temperaturas hasta de
1002C o bien por reaccidn de acuerdo con la reaccidn de
Sandmeyer o una reaccién de Sandmeyer modificada en presen-
cia de iones fluoruro o bromuro y/o de correspondientes sa-

les de cobre monovalente (CuBr, CuCl) o también iones fluoro
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borato con calentamiento. Como disolvente son avnropladas
para ello mezclas de agua y alcohol, o mezclas de ajua,
dimetilformamida 'y dimetilsulf éxido. Fara la prepara-
cidén de los derivados fluorados también se puedé descom-
poner térmicamente los fluoroboratos de diazonio anhi-
dros. La introduccién de un atomo de {lior en la posi-
cion 7 se puéde efectuar también de modo modificado agre
gando gradualmente NalNOp a temperaturas entre 0 y 50&

o introduciendo una lenta corriente de gases nitrosos en
und solucidén de compuestos de la formula II que en posi-
cidén 7 contienen un grupo amino, en dcido fluorhidrico
acuoso concentrado.

También, en compuestos de la férmula II

que en posicidn 7 contienen un grupo amino se puede reem
plazar a este iltimo por un grupo hidroxi por medio de

accidn de dcido nitroso. iste grupo hidroxi puede ser de

"nuevo halogenado, especialmente bromado, por medio de

agentes de halogenacidn tales como oxitrihalogenuros de
f£éstoro, pentahalogenuros de fosforo, halogeﬁﬁrosde tio
nilo, (por ejemplo FPOBry, Pbrg, SOBr,) eventualmente
en un medio incrte, entre 20 y 2502C, Il compuesto de

formula II puede también ser halogenado especialmente

* ¢lorado directamente, tratandolo en disolventes tales cg

mo hidrocarburos halogenados o en suspensién en agua o

como tal sustancia (por ejemplo en masa fundida), con

-6 -
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cloro elemental o con mezclas de cloratos de metai aleca
lino con dcido clorh{drico. Las temperaturas se encuen-
tran en este caso entre 50 v 250&C. .
Los compuestos de la formula II, que en la
posicidn 6 estdn presentes en forma de N-dxidos, pueden
ser hechos reaccionar con agentes-de halogenacidn tales
como oxitrihalogenuros'de fésforo, pentahalogenurcs ue
fésforo o haiogenuros de tionilo (POCls, PCl5. SOClg).
En tal caso se trabaja o bien en un exceso de este aren-
te de halogenacidn, o en disolventes tales como benceno,
tolueno, hidrocarburos halogenados, a temperaturas entre
0y 15020. En este caso el dtomo de haldgeno es intro-
ducido en la posicidn 2, todavia libre, del anillo de pi-
ridina v el grupo N-—}() puede ser transformado de nuevo
en el nitrdgeno de piridina unido en posicidn 3.

‘ El intercambio del sustituvente Y se puede
llévar a cabo a temperaturas entre ~40 y +2002C, [n
calidad de disolvente entran en consideracidn por ejem-
plo : tolueno, benceno, piridina, alcoholes alifaticos
infefiores. tales como metanol, etanol, ademés acetona,
dioxano, tetrahidrofurano o también amoniaco liquido. kn
calidad de reaccionantes pueden utilizarse, por e jemplo,
para la introduccion de azufre : pentasulfuro de fdsforo;
para el intercambio de azufre por oxigeno : H,0p, dcido

nitrico, gases nitrosos v dxidos de metales pesados, ta-

-7 -



les como oxido de mercurio, Jdxiuo de plata,-dféxido de man
ganeso; para el intercambio de WH por oxigeno : agua o dci-
dos acuosos diluidos; para la introduccidn de NH : amonia-
co.

_ Compuestos basicos de la férmula seneral I
pueden ser transformados en las sales de acuerdo con métodos
conocidos, A partir de las sales se,puéden preparar de modo
usual nuévamente las bases libres, por'ejemplo por trata-
miento de una solucién con un agente organico (alcoholes
alifdticos, metsanol) con carbonato de sodio acuoso, amonia
co o lejia de sosa. Como aniones para estas sales entran en
consideracidn los radicales dcidos conocidos vy utilizables
terapéuticamente.

Los compuestos de la fémula I que contienen
atomos de cafbono asimétricos, ¥ que en peneral resultan
en forma de racematos, pueden ser desdoblados de manera de
por si conocida en los isémeros Spticamente agtivos; por
ejemplo con ayuda de un acido dpticamente activo. KNo obstan
te, es también posible émplear de antemano una sustancia de
partida Opticamente activa, obteniéndose entonces como pro-
ducto final la correspondiente forma Opticamente activa o
diastereoisomera.

Los compuestos de acuerdo con el invento son
apropiados para la preparacidn de composiciones farmacéuti-
cas. Las composiciones farmacéuticas o medicamentos pueden

-8 -



contener uno o varios de los compuestos de acuerdo con el
invento o también mezclas de los mismos con otras sustan-
\
cias farmacéuticamente activas, Para la produccidn de los
preparados farmacéuticos pueden utilizarse los excipientes
5 v sustancias auxiliares farmacéuticas usuales. Los medi-
camentos pueden ser administrados por via enteral, paren-
teral, oral o perlingiial. Por ejemplo, la administraciocn
puede efectuarse en forma de tabletas, cédpsulas, pildcras,
grageas, supositorios, pomadas, jaleas, cremas, polvos pa-
.lOA ~ ra espolvorear, liquidos, polvos o aerosoles, En calidad
"de liquidos entran en consideracidn, por ejemplo : solucio-
57 nes o suspensiones oleosas o acuosas, emulsiones, soluciones
- o suspensgiones acuosas vy, oleosas inyectables.
“ ! " Los compuestos de partida utilizados para
19 el procedimiento, si no son conocilaos, pueden obtenerse por
-f’ ejemplo del siguiente modo:

Un compuesto de la fomula general III

NO,
o | I1I
o N — Hal

AR /

i
Lo

es hecho reaccionar con un compuesto de la fdérmula IV

NHR!

'=H 6 ./»‘\J..sz3
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en un disolvente tal como un alcohol inferior, dioxano,

dimetilformamida., con adiciodn de un agente fijador de dci-
.

dos tal como carbonato de potasio, carbonato d€ sodio, una

amina terciaria ¥ compucstos similares, para formar un com-

puesto de la formmula general V

v

OH
NOQ. Y”C ‘
10 § | | A v
N N_—f”’
' . . R!
CooL o RU= o Akohy
15 . . ‘teniendo Hal, Y, %, Alk, y I, los mismos significados que

’

anteriormente.
B Compuestos de partida de la formula V en
:doﬁde llal es flior o bromo, pueden obtenerse también a

, * partir de compuestos de la formula V, en donde Hal = clo~
20 ~ ro, del'siguiente modo ; un compuesto de la férmula V con
Hal = Cl es calentado a 100 hasta 1202C durante algumas
horas (2 a 4) con una solucidn acuoso-alcohdlica saturada
de amoniaco en un autoclave, el derivado de 6-aminopiridina
formado de este modo es luego diazotado de manera conncida

25 v es hecho reaccionar, con calentamiento, con hidracido

23-9=73 - 10 -
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halogenado en exceso a 20 hasta 150&4C o de acuerdo con las

codiciones de la renccidn de Sandmever o de la reaccidn de

Sandmeyver mouificada- en presencia de jones fluoruro de bro-
muro y/o de correspondientes salgg de cobre monovalentes
(CuBr, CuCl) o también iones flﬁ;roborato. wn calidad de
disolvente son avroniadas para ello mezclas ue agua v alcchol,
o mezclas de agua, dimetilformamida v dimetilsulféxido., Pa-
ra la preparacién de los derivados fluorados se puede también
descomponer térmicanqgte los I'luoroboratos de diazonio anhi
dros.

Compuestos de la fdérmula V, en los cuales
Hal significa un dtomo de bromo, pueder también ser prepara-
dos por bromacidn a partir de compuestos de la Férmuls V,
que en luzar de un stomo ae haldzeno en posicion O contienen
un grupo hidroxi (obtenidos a partir de los correspondienies

4 .’ . . .
compuestos O-aminicos por accidn de acido nitroso) mediante

agentes de bromacion tales como POBr3, PBr5 o SOBrz, even-

‘tualmente en un medio inerte e¢mtrc 20 v 2002C, La prremra-

cidn de compuestos de la [ormula V, en donde Hal = [, puede
efectuarse de manera modificada también agregando gradualmen
te Hall0, a temperaturas ontre O y 50£C o introduciendo una
lenta corricnte de gases nitrosos en una solucién de compues-
tos de la fdrmula V, que en posicion © contienen un :rupo
amino en lugar del grupo Hal, en acido {luorhidrico acuoso

concentrado.
- 11 -
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La 2-N-metil=N-{orto-carboxifenilamino)-3-
-nitro-6-cloropiridina se obtiene por ejemplo del siguiente
modo:

Una mezcla de 116 g (0,6 moles) de 2,6-di
cloro-3-nitro~piridina, 90,8 g (0,6 moles) de dcido Ne~metil
antranilico, 98 g de carbonato de potasio v 2.000 ml de
isopropanol es ﬁuesta en ebullicidn a reflujo, con agita-
cién, durante 4 horas, la sal potasica precipitada es fil-
trada con succidn, es disuelta en 700 ml de agua v Se agre-
gan con agitacidén 86 ml de dcido acético glacial al 96y .
El jarabe precipitado cristaliza lentamente. La sustancia
es recristalizada en cloroformo/bencina 1:1,

Kendimiento 7h‘g.; p. de £, 212-2158C,

Luego, compuestos de la fdérmula V son re-
ducidos, en general son hidrogenados cataliticamente, resul-
tando los compuestos aminicos, de férmula VI

CYOH

R' = H 6 Alkp-Rq
frecuentemente ya en mezcla con el compuesto ciclico deseado,

- 12 -
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La ciclizacidn es completada en general por calentamiento.

Por ejemplo se hidrogenan 63 g de la nitro
piridina arriba citada en una mezcla de 250 ml de dioxano ¥
250 ml de dimetilformamida con aaiéién-de 20 g de niquel Raney
a 652C v 50 atmbésferas manométricas. La solucidn contiene ya
en parte el compuesto ciclico (5-amino-b-aza-7-cloro-10,11-
-dihidro~5H-dibenzof[fb,e;YFZfiqh;j-diazepin-ll-ona. Después
de separar por filtracidn el catalizador, el cierre de anillo
es completado por evaporacidén del disolvente en vacio. La
sustancia es recristalizada en mucho dioxano.

Rendimiento: 23 g; p. de f. 275-277<C.

Para la preparacion de sustancias de partidé.
con el grupo AlkjNR R, se hace reaccionar un compuesto de la
férmula V, en donde R' = H, en las condiciones del modo de
procedimiento de la pabtente espafiola N 418,490 con un com-
puesto de la formula Hal-Alk;NRyR, (Hal = cloro o bromo).
Del compuestc de la férmula I, que eventualmente resulta en
este caso como subproducto, que en lugar del grupo Alk2R3 con
tiene el grupo AlklNRle..se puede separar por ejemplo por
cristalizacién fraccionada, cromatografia y métodos simila-
res.

Sustancias de partida de la férmula IV no
conocidas pueden ser obtenidas de modo andlogo a los métodos
que son conocidos para la preparacidén de dcidos antranilicos
sustituidos o de derivados de 4cido antranilico sustituidos

~13 -
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(véase Beilstein H 14,325 - 326, E II 1k, 215-16). En
particular, entran en consideracidn por ejemplo.los si=-
guientes métodos :

1.~ La alcohilacién directa de dcido antra
nilico con ayuda de sulfatos de dialcchilo o halogenufos
de alcohilo de la formula HélAlk2~R3 en agua a la tempera-
tura ambiente (Chem. Berichte 37, pigina 405).

2.- La alcohilacidn de ésteres de dcido
antranilico con halogenuros de alcohilo de la férmula
HalAle-RB, sulfatos de dialcohilo o también con epdxidos
alifaticos (2 a 6 atomos de carbono) y eventualmente sub-
siguiente saponificacidn,

3.~ La reaccién de 4cidos haldgeno-benzoi-
cos con aminas sustituidas R3Alk,-NHy, que estd deserita,
entre otros sitios, en Chem. Berichte 83, (1950) pdgi-
na 10,

. Bl método 1, puede ser modificado también
‘haciendo reaccionar dcidos antranilicos acilados en N'can
adecuados halogenuros de.alcohilo, o con NaH o NaNHp, en
algunos casos también con NaOH o KOH y otras sustancias
alcalinas y a continuacidn separando nuevamente el grupo
acilo. Gomo especialmente favorable se ha manifestado en

el presente caso una modificacion andloga del método de
R.A.W. Johnstone y otros, J. Chem, Soc. 1969, 2223-k, de
acuerdo con el cual se someten a trifluoroacetilacidn aminas

- 1h -
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aromdticas, y la subsiguiente alcohilacidén y la semaracidn
de acilo son posibles en una Unica etapa de trabajo.

Asi, por ejemplo, puede obtenerse dcido k-
-cloro-li-metil-antranilico (dcido 2-metilamino-4-clorobenzoico)
del siguiente modo: 100 g de dcido 2-amino-k-clorobenzoico son
disueltos en 300 ml de dioxano y a 25 hasta 302C se afladen
gota a gota con agitacidn y enfriamiento 100 ml de anhidrido
de decido trifluoroacético. Ll producto de reaccidn comienza
a separarse por cristalizacidén va durante la reaccidn; la
precipitacién es completada por medio de adicidn de 500 ml
de bencina., Rendimiento: 130 g de dcido R-trifluoroacetilami
no=b=clorobenzoico, punto de fusidén 140 hasta 142¢C. Bste es
disuelto en 1,5 litros de acetona, se agregan 280 g de yoduro
de metilo, se calienta a 452C y con agitacidn se agregan 50 g
de hidrdxido de potasio en forma de polvo, después de lo cual
se inicia una reaccién ligeramente exotérmica y se separan
cristales en abundancia. la mezcla es agitada a 50 hasta 55<C
durante 2 horas mas, luego la acetona es separada porzdesti-
lacidn,.el residuo es calentado con 500 ml de agua, 500 ml de
alcohol y 50 g de KOH durante una hora sobre el bafio Marfa.
La solucidn es evaporada hasta segquedad, el residuo es di-
suelto en 500 ml de agua y acidificado con HC1l, después de
lo cual se separa por cristalizacidn el producto deseado,
Rendimiento : 71 g; punto de fusidén 184 hasta 185¢C.,

Este tltimo método es apropiado especialmente

- 15 -
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también para la alcohilacidn de dcidos éntranilicos sustituidos
de manera negativa.

Ln los compuestos de la fdérmula i obtenidos,
en donde el grupo Alk;-NR;Ry y/o el grupo AlkyRq estd reem-
plazado por hidrdgeno, se introducen entonces o bien el grupo
Alkl~NR -R o0 el grupo Alk2E3 0 ambos grupos sucesivamente,
con lo cual seobtienen lé6s compuestos de la formula II.

gsto se puede llevar a cabo en un disolvente
o agente de suspensidn a temperaturas emtre ~70 y +2008C

con utilizacidn de halogenuros de la formula

L4

en donde Hal significa cloro o bromo. Como disolvente entran
en consideracidn, por ejemplo : dimetilformamida, dimetil

sulféxido, dioxano, tetrahidrofurano, benceno, tolueno, ace

“tona, alcoholes alifaticos inferiores tales como metanol,

etanol o éter-alcoholes tales como dietilénglicol,. Covenien
temente se trabaja en presencia de un aceptador de acidos,
tal como por ejemplo amida de sodio, hidruro de-sodio o sodio
finamente dividido (en disolventes inertes) o carbonato de
potasio, carbonato de sodio, aminas terclarias tales como
trietilamina, diisopronilmetilamina o piridina. El proce-
dimiento puede ser modificado eventualmente también del si-
guiente modo: En lugar de realizar la reaccion con un com-
puesto ﬁal—Alk -NR.B, se hace reaccionar en las mismas con-

17172
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diciones primero con un dihalogenuro Hal~Alkq-Hal, sien-
do Hal ipual o diferente ¥ significandq cloro o bromo, ¥
a continuacidn se hace reacciomr con la amina HNR, R,
Caso de que T3 signifique un grupo hidroxi en posicidn
5 2 de Alk,, en lugar del compuesto’halogenado puede em-
plearse también Oxido de etileno, u 6xido de etileno que
ests sustituido con un radical alcohilo con 1 a & dtomos
de carbono. (véase también la solicitud de patemte espa-
fiola Ne 418.490).

10 En las sustancias de partida de la fdmula II,
el nitrogeno de piridina puede presentarse también'en la
forma de dxido de nitrégeno.

Estos 6-N-6xidos Se obtienen por ejemplo a
partir de compuestos de la férmula II por reaecidn con

15 Hy0,, perdcidos tales como deido peracético o perdxidos
de acilo tal como perdxido de benzoilo, eventualmente en
disolventes tales como acidos acético o hidrocarburos clo-
rados a temperaturas entre 0 y 1002(C.

ijemplos individwales de la férmula XIV

20 fl
" N—— CO
yA X1V
N N Vs
cl |
Ap
.25 estan recopilados en la signiente tabla.

2321G-73 - 17 -



Ejemplo Férmula estructural Punto de fusién
1 -CH,-CH,~N(CH, ) CH H 261-2632C;
z 2 3°% 3 (Cloruidrato)
QM
2 -CHyCHy-N 0 CHy | H | 223-2269C;
S (Clorhidrato)
CH
773 180-1382¢C;
-(C N CH H
3 (CHy ) 3N 3 (sase)
CHy
' . 246-2489C;
b ~CH,-CH. - Gy |1 (Clorhidrato)
CHy
240-24422C;
“CHn ~CHr =N , (Clorhidrato)
5 GHy-CHyp ~ . CoHs H
¢
3
6 ~CH,CH,N(Cdy ), || 268-270%C;
272 ( 13)% CH3 B"CHJ (Clorhidrato)
—
C ot g, v | 272-2749C;
- WG 2-C1
7 CH, CHy N(CH, ) Gt (Glorhidrato)
8 ~CH, Ci, B{CH, ) CH, |3-g1| 256-2009C;
2Vt 3°2 3 P-el (Clorhidrato)

iy g o A bt o o e
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ista solicitud que corresponde a la presenta-
da en Austria, el dia 6 de Septiembre de 1972, bajo el
N® A 76LL/T72, v/12e3, se acoge a los peneficios del

articulo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad Indus-

trial.

REIVINUICACIONLS

Los puntos de invencidn propia y nueva, que
se presentan para que sean objeto de esta solicitud de
Patente de Invencién en Espafia, por VEINTE afios, son
los que se recogen en las reivindicaciones siguientes:

1%,- Procedimiento para la preparacidn de

aza—lO,ll-dihidro—5H—dibenzo[~b,e_775'g7_diazepinas de la

férmula
By
. /
Alk) N
Y \\\R
2
o |
N C _ 1
“6 , 10 11 -
o) @
N . 5
Hal ?
Alkp-R3

en donde Alkl v Alk2 pueden significar grupos alcohile
no iguales o diferentes con 1 a 6 4tomos de carbono; Ry
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y R2 pueden significar grupos alcohilo con 1 a %

&4tomos de carbono, que también juntamente con el Atomo

de N pueden formar un anillo de 4 a 7 miembros, que even
tualmente puede contener otro atomp de oxigeno o de azu-
fre u octro grupo :::NH— 0 :::NR-; R3 puede signifi-
car un étomo‘de hidrégeno, un grup6 hidroxi, un grupo
cicloalcohile con 3 a 6 4tomos de carbono o un 4tomo de
halégeno; Hal puede significar un &tomo de haldgeno; ¥
puede significar un &tomo de oxigeno o de azufre o un
grupo NH y Z puede significar un &tomo de hidrégeno, un
grupo alcohilo con 1 a 5 &tomos de carbono, un 4tomo de
haldégeno, un grupo hi@roxi, nitro u ~CR, siendo R en cada
caso un grupo alcohilo con 1 a 5 &tomos de carbono, asi
como de sales de éstas, caracterizado porque en un compuesto

de la férmula _—R
—C II

Alk,-R3
en donde el nitrdgeno de piridina (posicién 6) puede es-

tar. presente también en la forma de 6xido de niﬁrégeno,
e Y, 4, Alk), Alk, y R} hasta R? poseen los significa~
dos ya indicados, se inéroduce en la posicidén 7 o bien
directamente el grupo Hal (&tomo de haldgeno) o primero
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un grupo amino, un grupo amino sustituldo, un grupo
hidroxi o un grupo hidroxi sustituido, y estos grupos
se intercambian a continuacidén por el grupo Hal, y even
tualmente se transforma de nuevo un grupo de éxido de
5 nitrégeno presente en el nitrdgeno de piridina unido en
posicién 3; y eventualmente en compuestos de la férmula
I se intercambia el sustituyente Y por azufre mediante
reaccién con sulfuros inorgdnicos, por oxigeno mediante
reaccién con 6xidos inorglnicos, peréxido de hidrégeno
10 o derivados de perdéxido de hidrdgeno, o por el grupo
NH por medio de reaccidn con NHB 0 con sustancias que

proporcionan NHB'

22,~ Procedimiento segin la reivindicacidn
12, caracterizado porque los compuestos obtenidos se
15 transforman en sus sales.
3%,~ PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE
AZA-10,11-DIHIDRO-5H-DIsENLO/ bye_/-/ 1,k _/~DIALEPINAS.
Tal y como se ha descrito en la wmemoria que
antecede y con los fines que se han especificado.

20 Lsta Memoria consta de veintiuna hojas es-

critas a miquina por una sola cara.

Madrid,
p.A. Fer

2321073

- 2L -




	Bibliographic data
	Description
	Claims



