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El invento concierne a la preparacidn de
nuevas 2-alcohilmercapto-~5-fenil-4H-3,5-dihidro-1,5-ben

zodiazepin~4-onas de la férmula general
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En la férmula:
R,l significa un grupo alcohilo de cadena
recta o ramificada con 1 a 4 Atomos de carbono;
15 R2 significa un radical fenilo, que even
tualmente estd sustituldo en posicidn orto por un Ato-
mo de haldgeno o un grupo nitro o trifluorometilo; y
R5 significa un &tomo de haldgeno, el
grupo nitro o trifluorometilo.

20 Los nuevog compuestos pueden ser prepara
dos por alcohilacién de una sal de metal alcalino de
un compuesto de la férmula general
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en la que R2 ¥ R5 poseen los significedos indicados.

El procedimiento parte de una sal de me-
tal alcalino de un compuesto de la férmula IT, que es
hecha reaccionar con un agente de alcohilacién usual,
tal como un halogenuro de alcohilo o un diéster de 4ci-
do sulfirico o de Acido toluénsulfdnico. En calidad de
disolventes son apropiados por ejemplo tetrahidrofurano,
dioxano o alcohol; la temperatura de reaccidén se encuen

tra entre 02C y el punto de ebullicidn del disolvente

‘escogido.

La preparacidén del compuesto de partida
de la férmula general II tiene lugar por sulfuracién sg
lectiva de manera de por si conocida, por ejemplo con
pentasulfuro de fésforo en piridina a temperaturas en-
tre 202C y el punto de ebullicidén de la piridina. E1 di
tio-compuesto que aparece como subproducto puede ser se
parado con facilidad desde la mezcla. La sal de metal
alcalino correspondiente puede obtenerse por ejemplo
por tratamiento del monotio-compuesto con un hidruro de

metal alcalino, por ejemplo hidruro de sodic, o0 con un
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alcoholato de metal alcalino.

Los nuevos compuestos en parbte poseen un
efecto psicosedante propio y en parte constituyen valio
sos productos intermedios para la preparacién de agentes
tranquilizantes.

Los siguientes ejemplos sirven para expll
car el invento con mis detalle.

Ejemplo 1
2-metilmercapto~S5=-fenil~7-triflvorometil-~4H-%,5-dihidro-

~1,5-benzodiazepin~4=-ona.
0,06 moles—gramo = 19,2 g de 5-fenil-?-

~trifluorometil-~1,5~benzodiazepin~-2,4~diona son disvel-
Fos en 150 ml de piridina y son mezclados con 14 g de
P255. Se pone en ebullicidn durante 2 horas bajo reflu-
jo v se vierte la mezcla de reaccidén en una solucidn de
sal comin saturada y enfriada con hielo. los cristales
precipitados son filtrados con succién, son bien lava-
dos con agus y son secados en vacio a 1002C. Ia mezcla
bruba obtenida (21 g) es disuelta en cloruro de metile-

no y es vertida sobre una columna de gel de silice. Se

" eluye con cloruro de metileno, al que se afiade 3% de me

tanol. Después de tratamiento de las fracciones se ob-
tienen 7,0 g de 5=-fenil~7-trifluorometil-1,5-~benzodiaze
pin-f~on-2~tiona de p. de f. 251-2539C y 2,9 g de 5-fe-

nil-7-trifluorometil-1, 5-benzodiazepin~2,4~ditiona de
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De acuerdo con el procedimiento arriba

deserito se obtuvieron ademés los siguientes compues-

tos:

Ejen-

Plo

No R,] R2 I{3 p. de £, 2oC
2 —CH5 06H5 N02 160 ~ 161
3 f.cyx_% G(SH5 Cl 113 - 1415

Ta presente solicitud que corresponde a
la presentade en la Replblica Federal Alemana, el 2 de
Noviembre de 1970, bajo el Ne P 20 53 679.2, se acoge
a los beneficios del articulo 51 del vigente Estatubo

sobre Propiedad Industriel.

RETVINDICACIONES

Los puntos de invencidn propia y nueva
que se Dresentan Para que sean objeto de esta solicitud
de Patente de Invencidn en Egpaiia, por VEINTE afios, son

los que se recogen en las reivindicaciones siguientes:

-5 -



423146 7250

~ 12,- Procedimiento para la preparacidn de

nuevas 2-alcohilmercapto-5-fenil-4H~3,5~dihidro~1,5~ben

zodiazepin-i~onas de la férmula general

CH (I

en la que Rq significa un grupo alcohilo de cadena rec-
5 ta o remificada con 1 a 4 &tomos de carbono, R, signifi
ca un radical fenilo, que eventualmente dpuede estar sus
tituido en posicién orto por wm Atomo de haldgeno o un
grupo nitro o trifluorometilo, ¥ RB significa un Atomo
de haldgeno, el grupo nitro o trifluorometilo, caracte-
10 rizado porque se somebte a alcohilacidén a una sal de me-

tal alcalino de un compuesto de la férmula general
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en la que R2 ¥ R3 tienen los significados arriba indica

dos.

22,-~ Procedimiento para la preparacién de
nuevas 2-alcohilmercapto-5-fenil~4H~3,5~-dihidro-1,5~ben
zodiazepin~4-onas.

Tal v como se he descrito en la Memoria
que antecede y para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de siete hojas escri-

tas a midgquina por una sola cara.

1¢ FEB, 1974

Madrid,




	Bibliographic data
	Description
	Claims



