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La presente invencién se relaciona con wn pro

cedimiento paera preparar nuevos compuestos de férmula I,

en donde R1

Ry
R3

Ry

es alquilo de 1 a 10 &tomos de carbono, oi-
cloalquilo de 3 a 8 4tomos de carbono o feni-
lo, '

es hidrégeno o alquilo inferior, y

es halégeno, nitro, alquile inferior, metil-
tio, hidroxi, alcoxi inferior, aciloxi o acil
amino, _

con la condicién de que Ro no puede significar
hidréggno cuando R3 se encuentra en l& posi-
¢ién 5, y cuando R, ¥ R3 significan una gadeé
na alquilica lineal de 1 & 5 dtomos de ocarbo-

no, y son iddntices,

asi como oon procedimientos parae la produccién de los

mismos,

De acuerdo con la invencidén los nuevos com=—

puestos de férmula I pueden obtenerse lactonizando com-

'puestos de férmula II,
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en donde Rl, R, ¥ R3 tienen los significados

arriba indicados.

Cuando Ry significa cicloalquilo, entonces
este radical preferentemente contiene de 5 a 7 &tomos de
carbono y significa particularmente ciclopentilo o ciclo-
hexilo. Cuando Rl significa alquilo, entonces &ste pre-
ferentemente contiene de 3 a 6, especlalmente 3 6 4 '
&tomos de carbono, y preferentemente es ramificado y
significa especialmente isobutilo o isopropilo.

Cuando R, significa alquilo inferior, entonces
éste contiene de 1 a 4 &tomos de carbono y preferente-
mente significa metilo.

El substituyente R3 significa preferentemente
haldgeno, a saber cloro, bromo 6 fldorx, y preferentemente
significa cloro. Cuando R3 es alquilo inferior o alcoxi
inferior, entonces contiene preferentemente de 1 a 4,
p.ej. 2, © particulafhente 1 &tomo de carbono. Cuando R3
significa un radical aciloxi o acilamino, entonces éste
contiene preferentemente de 1 a 4, especialmente 2 &tomos
de carbono. Ry se encuentra preferentemente en la posi-
cién 5.

La lactonizacidn de compuestos de fé6rmula II
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. libre puede estar protegido temporaimente por un grupé !

de acuerdo con el procedimiento de la invencidn se
efectﬁalde acuerdo con métodos de por si conocidos,
p.ej. tal como se dgscribe en el Ejemplo 1.

Los compuestos de férmula II, usados como
productos iniciales, pueden obtenerse de acuerdo con
métodos de por si conccidos. Estos compuestos ge
derivan en la forma usual de los compuestos correspon-

dientes de férmula II, en donde R, ¥ R significan

3
hidr6geno y en donde facultativamente el grupo hidroxi
en la estructura del anillo puede estar protegido

téemporalmente por un grupo alcoxi y el grupo carboxilo

éster.

Los compuestos de fbrmula I exhiben efectos
farmacolbgicos y, éor lo tanto, su uso esti indicado
como medicamentos. Asf, los compuestos de férmula I
poseen un efecto inhibidor de edemas e inhibidor de
inflamaciones.

Ademéds los compuestos de f6rmula I poseen un
efecto antipirético y analgésico. Finalmente, son ade-
cﬁadosrcomo inhibidores de la agregacién de las plaguetas
sanguineas.

Los compuestos de f&rmula I pueden usarse
como medicamentos junto con los adyuvantes farmacéuticos

usuales en preparaciones galénicas, p.ej. tabletas,
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odpsulas o soluciones. Estas preparaciones galénices
pueden producirse de acuerdo oon métodos de por si cono-
cidos.
En los Ejemplos no limitativos siguientes to-

das las temperaturas estén indicadas en grados Celsius
y son gin corregir.
EJEMPLO 1: 5-91029-6—giglghexil-2,i-dihidrobgnzgfurano;

na=-2

5 g de dcido 3-cloro=-4-ciclohexil~6-hidroxi-
fenilaodtico se disuelven con oslentamiento en tolueno,
se afladen 50 mg de doido p-toluenosulfénico y & continua-
cién se hierve en un separador de agua durante 3 hores.
El aceite obtenido despuds de la evaporacidén se purifioa
sobre una cantidad 100 veces mayor de gel de silice Mesrck.
El producto deseado se eluys con cloroformo y se reoriatg _
liza de cloruro de metileno/§ter de petrdleo. Los crista
les tienen un P.F. de 100-102°, ’

Los compuestos siguientes de £érmula I se pro
ducen en forma enéloga, Ry, Ry ¥y Ry teniendo los sigﬁifi-
cados siguientes:

S v 4 Vo ot s - © e v —————

Ejemplo Rl R2 R3 P.F.

H 5-Br 124 - 126 °

3 -{C::> H ~ 7-Br 108 - 109 °

B 5-NO 132 - 133 °




Ejemplo Ry Rp Ry P.F,
5 _O cEy | 5-01 92 - 93°
6 -O CH 5-N0, 94 - 95°
7 - -@ H 5-01 111 - 112°
8 -O H 5—CH3 157 - 158
9 —@ CH, 5=Cl 88 ~ 89
10 —O H 5-CH, 77 - 78
11 —O CH3 5-OCH3 amorfo
12 —<:> H 5-CH,CONH | 195 - 196
13 —O H 5-CH,S 104 - 105
CQ CH3

CH , '
14 ; H 5-C1 28 - 29

C

T2
15 —-@ H 5-0H amorfo
16 —@ H S-CH3C00 amorfo




10

15

20

25

-7 -

Descrita suficientemente la naturaleza del inven-
to, as{ como 1la manera de realizarlo en la préctica, debe
hacerse constar que las disposiciones anteriormente indice
das son susceptibles de modificaciones de detalle en cuan-
to no alteren su principio fundamental

REIVINDICACIONES

18,- Procedimiento para preparar derivados de ben

zofuranona, de férmula I,

Ro
Ry I

R,

en donde R, es alquilo de 1 & 10 dtomos de carbono, cieloal
quilo de 3 a 8 dtomos de ocarbono o fenilo; R, ez hidrdgeno
o alquilo inferdior, y Ry es halégeno, nitro, 8lquilo irfe-
rior, metiltio, hidroxi, alcoxi inferior, aciloxi o acilami
no, oon la condicidn de que R2 no puede significar hidrdze-
no cuando R3 se encuentra en la posieidn 5, y ouando R1 y
Ry significan una cadena alquflica lineal de 1 a 5 4tomos

de ocarbono, y son idénticas, caracterizado porque se lacto-
nizan oompuestos de férmula II, .

Ra

-
m .
R3 ~N COOH II -
OH
Ry
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en donq;e R1' R2 N R3 tilenen los significados previamen-
~ te indiocados. 7
| o 28, Procedimiento pare preparar derivedos de
benzofuranona, tal y como queda sustancialmente deserito
en la presente Memoria.

Esta Memoria oonsta de 8 hojas, esorites a mé-

quine por une sola cara.
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