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La presente invención se refiere a un procedimiento de 
preparación de nuevos compuestos heterocíclicos de fórmula gene­
ral

y sus sales de adición con los ácidos.
En la fórmula general (I), los símbolos X.¡ y Xg forman 

con el núcleo pirrolina un núcleo isolndollna (eventualmente sug. 
tituido por uno o dos átomos o radicales, idánticos o diferentes, 
seleccionados entre los átomos de halógeno y los radicales alqu^ 
los que contienen 1 a 4- átomos de carbono, alquiloxilos cuya pac 
te alquilo contiene 1 a 4- átomos de oarbono, nitro y trifluorme- 
tilo), dihidro-6,7 5H-pirrolo ¿"*3,4-bJ? pirazina, dihidro-6,7 . 
5H-pirrolo /**3,4-b_7 piridina o tetrahidro-2,3,6,7 5H-oxatiino 

1,4_7 Z"2 * 3-c_/pirrol, representando los símbolos Y átomos o 
radicales, idánticos o diferentes, seleccionados entre los áto­
mos de hidrógeno y de halógeno y los radicales alquilos que con 
tienen 1 a 4 átomos de oarbono, alquiloxilos cuya parte alquilo 
contiene 1 a 4 átomos de carbono y ciano, y representando los 
símbolos R. y Rp, idánticos o diferentes, un átomo de hidrógeno 
o un radical alquilo que contiene 1 a 12 átomos de carbono (even 
tualmente sustituido por un radical hidroxi, alquiloxilo cuya 
parte alquilo contiene 1 a 4 átomos de carbono, fenilo, amino, 
monoalquilamino ouya parte alquilo contiene 1 a 4 átomoa de car­
bono, dialquilamino del cual oada parte alquilo contiene 1 a 4 
átomos de carbono, pudiendo formar los radicales alquilos oon el 
átomo de nitrógeno al cual van unidos un heterociolo saturado de
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5 d 6 eslabones, o alquiloxicarbonilo cuya parte alquilo contie 
ne i a 4 átomos de carbono), un radical aloenilo que contiene 3

6 4 átomos de carbono, alcinilo que contiene 3 d 4 átomos de oeg 
bono o oicloalquilo que contiene 3 a 6 átomos de carbono, o Man 
R1 y R2 forman juntamente con el átomo de nitrdgeno al cual van 
unidos un heterociclo saturado de 5 d 6 eslabones que contiene 
eventualmente un segundo heteroátomo seleccionado entre el oxi­
geno y el azufre.

Segán la invenoidn, los nuevos productos de fdrmula 
general (I) pueden obtenerse por accidn de una amina de fdrmula 
general

-  2 -

HNR^Rg (II)

en la cual R^ y Rg se definen como anteriormente, sobre un car­
bonato mixto de fdrmula general

0

(Y) 2 (III)

O-CO-OAr

! en la cual X^, Xg e Y se definen como anteriormente y Ar repre­
senta un radical fenilo (eventualmente sustituido por un radi- 
oal alquilo que contiene 1 a 4 átomos de carbono o un radical 

- nitro).
Generalmente la reaooidn se efectda en un disolvente 

.orgánico anhidro tal como aoetonitrilo o dlmetilformamida a una 
temperatura comprendida entre 20 y 100°C.

El carbonato mixto de fdrmula general (III) puede ob­
tenerse por acoidn de un cloroformiato de fdrmula general
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Cl-C0-0-Ar (IV)

en la cual Ay es definido como anteriormente, sobre un derivado
de fórmula general

ir N

en la cual los símbolos X^, Xg e Y se definen como anteriormen 
te.

Generalmente la reacción se efectúa en un disolvente 
orgánico básico tal como la piridlna y a una temperatura com­
prendida con preferencia entre 0 y 60°C.

El producto de fórmula general (V) puede obtenerse 
por reducción parcial de una imida de fórmula general

en la cual X^, Xg e Y se definen como anteriormente.
Generalmente la reacción se efectúa por medio de un 

borohidruro alcalino operando en solución orgánica o hidroorgá-
t
nica, por ejemplo en una mezcla dioxano-agua, dioxano-metanól, 
metanol-agua, etanol-agua o tetrahidrofurano-metanol.

La reducción parcial de un producto de fórmula gene­
ral (VI) en la cual los símbolos X-j y Xg forman junto con el
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núcleo pirrolina un núolao isoindolína que es sustituido como 
se indica anteriormente, dihidro-6,7 5H-pirrolo 3,4-b_7 P ir idi 
na o tetrahidro-2,3,6,7 5H-oxatiino Z**1,4_7¿f*2,3-c_7 pirrol pue­
de conducir a productos isómeros que pueden separarse por méto­
dos físico-químicos tales oomo la cristalización fraccionada o 
la cromatografía.

La imida de fórmula general (VI) puede obtenerse por 
acción de una amino-2 naftiridina de fórmula general

(Y) (Vil)

en la cual Y se define como anteriormente, sobre un anhídrido 
de fórmula general

(VIII)

en la cual X^ y Xg se definen como anteriormente, pasando even­
tualmente por intermedio de un producto de fórmula general

en la cual X^, Xg e Y se definen como anteriormente.
Generalmente, la reacción de la amino-2 naftiridina ¡!
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de fórmula general (VII) sobre el anhídrido de fórmula general 
(VIII) se efectúa pór caldeo en un disolvente orgánico tal como 
etanol, ácido acético, dimetilformamida, acetonitrilo, óxido de 
fenilo o en dimetilformamida en presencia de diciclohexilcarbo- 
diimida y de N-hidroxisucc inimida.

Generalmente la ciclización del producto de fórmula gg 
neral (IX) en producto de fórmula general (VI) puede efectuarse 
o bien por caldeo con cloruro de acetilo en ácido acético o an­
hídrido acético, o bien por acoión de un agente de condensación 
tal como diciclohexilcarbodiimida en dimetilformamida a una tem 
peratura comprendida entre 20 y 100°0, o por acoión de cloruro 
de tionilo o de oxioloruro de fósforo eventualmente en solución 
en un disolvente orgánico tal como cloruro de metileno o cloro­
formo.

El anhídrido del ácido pirazinadicarboxílico-2 ,3 pue­
de prepararse según el método descrito por S. Gabriel et A. Sonn, 
Chem. Ber. 40, 4850 (1907), el del áoido piridinacarboxílico-2,3 
según el método descrito por F.F. Blicke et E.L. Jenner, J.Amer. 
Chem. Soc. 64, 1741 (1$42) y el del ácido dihidro-5,6 oxatiino- 
-1,4 dicarboxílico-2¡, 3 según el método de P. ten Haken, J. Het, 
Chem. 7, 1211 (1970).

Los productos de fórmula general (V) en la cual los 
símbolos X-j y Xg forman oon el núcleo pirrolino un núcleo iso- 
indolina que es sustituido como se indica anteriormente, pueden ¡ 
igualmente prepararse según uno de los métodos siguientes.

a) cuando el núcleo isoindolina sea sustituido por un 
átomo de halógeno o un radical alquiloxilo que contenga 1 a 4 

átomos de carbono o nitro, acción de una amlno-2 naftiridina de 
fórmula general (VII) sobre un halogenuro del ácido o-toluico 
sustituido por un átomo de halógeno o un radical alquiloxilo que
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contiene 1 a 4 átomos de carbono o nitro para obtener un product 
de fórmula general:

en la cual Y se define como anteriormente y el núoleo fenllo es 
sustituido como se indica anteriormente, que es oiolizado bien 
sea por medio de N-bromosuccinimida en presencia de azodiisobu- 
tironitrilo o por intermedio de un gem-didster en medio hidroog 
gánioo, o bien por intermedio de un derivado diolorometilado;

b) cuando el núcleo isolndolina es sustituido por un 
radical nitro, nitración de un producto de fórmula general (V) 
en la cual el núcleo fenilo no es sustituido;

o) cuando el núcleo isoindolina es sustituido por un 
átomo de halógeno, sustitución del radical nitro de un producto 
de fórmula general (V) por un átomo de halógeno por intermedio 
de una sal de diazonio.

Los nuevos productos de fórmula general (1) pueden pu¡ 
rifioarse eventualmente por mátodos físicos (tales como la cria j 
talizaoión o la cromatografía) ó químicos (tales como la forma-! 
oión de sales, cristalización de datas y despuáa descomposición! 
ep medio alcalino).

Los productos de fórmula general (1) en la cual los 
símbolos R^ y Rg representan un radical alquilo sustituido por 
un radical amino, mono-alquilamino o dialquilamlno cuyos radica 
les alqullos forman eventualmente con el átomo de nitrógeno al 
oual van unidos un heterociclo, pueden transformarse en sales
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de adición con loa ácidos por acción de los nuevos productos so­
bre ¿oídos en disolventes apropiados.

Los nuevos productos según la invención asi como sus 
salee cuando existen presentan propiedades farmacológicas inte­
resantes. Se muestran particularmente activos como tranquili­
zantes, hipnógenos, anticonvulsivos y descontraoturantes.

En el animal (ratón) se han mostrado activos a dosis 
comprendidas entre 0,1 y 10 mg/kg p.o. en particular en las prug 
bas siguientes:
- batalla eléctrica según una técnica próxima a la de Tedeschl 

et coll., J. Pharmaool., 125. 28 (1959),
- convulsión con pentetrazol se^in una técnica próxima a la de 
Everett et Richards, J. Pgarmacol., 8j., 402 (1944),

- electrochoque supramáximo según la técnica de Swinyard et 
coll., J. Pharmaool., J06, 319 (1952),

- mortandaz oon estricnina según una técnica próxima a la de
F. Barzaghi et coll., Arzneimlttel Forschung, 2¿, 683 (1973),y

- actividad locomotriz según la técnica de Oourvoiaier, Congrés 
des Médecins Aliénistes et Neurologistes, Tours, 8-13 juin 
1959 et Julou, Bulletin de la Sooiété de Pharmacie de Lille, 
ns 2, janvier 1967, pago 7.

Por otra parte, solo presentan una escasa toxicidad, 
su dosis letal 50 % (DL^) es generalmente superior a 300 mg/kg 

..p.o. en el ratón.
De un interés muy particular son los productos de fóg 

muía general (I) en la cual X^ y Xg fornan junto oon el núcleo 
'pirrolina un núcleo isolndolina (eventualmente sustituido por 
un átomo de halógeno o un radical trifluormetilo), un núcleo di- 
hidro-6,7 5H-pirrolo 3,4-bJ7 pirazina, o un núcleo dihidro-6,7
5H-pirrolo 3,4-bJ7 piridina, Y representa un átomo de halógeno

-  7 -
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en posición -7, R.¡ representa un radical alquilo que contiene 1

a 6 átomos de carbono (eventualmente sustituido por un radical 
fenilo, alquiloxilo ouya parte alquilo contiene 1 a 4 átomos de 
carbono, dialquilamino del cual oada parte alquilo contiene 1 a 
4 átomos de carbono o alquiloxioarbonilo cuya parte alquilo con­
tiene 1 a 4 átomos de carbono), alcenilo que oontlene 3 ó 4 áto­
mos de carbono ó ololoalquilo que contiene 3 a 6 átomos de car- 
"°=° y Rg r.,r.Mnta <m ítmi. d. hidrdgm. . mi radical alquil, 
que contiene 1 a 4 átomos de carbono, o bien y Rg forman jun­
to con el átomo de nitrógeno al cual van unidos un heterociclo 
de 5 ó 6 eslabones de cadena que contiene eventualmente un áto­
mo de oxigeno.

Mas especialmente interesante son los productos de 
fórmula general (I) en la cual:
Ij y Ig forman con el núcleo pirrolina un núcleo isoindolina,
Y representa un átomo de cloro en posioión -7,
R] representa un radical alquilo que contiene 1 a 6 átomos de 

carbono (eventualmente sustituido por un radical fenilo), al 
cenilo que contiene 3 ó 4 átomos de carbono o oicloalquilo 
que contiene 3 a 6 átomos de carbono,

Rg representa un átomo de hidrógeno o un radical alquilo que 
contiene 1 a 4 átomos de carbono, 

ó bián R.¡ y Rg forman junto con el átomo de nitrógeno al cual 
van unidos un heterociclo saturado de 5 ó 6 eslabones que con­
tienen eventualmente un átomo de oxigeno.

Los ejemplos siguientes, facilitados a título no llmi 
tativo, muestran como puede ponerse en práotica el invento. 
R'jemplo 1

A una suspensión de 8,62 g de (oloro-7 naftiridina-1,8 
il-2 )-2 fenoxicarboniloxi-3 isoindolinona-1 en 200 cm^ de ace-
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tonitrilo se agrega, a una temperatura próxima a loa 20°C, 4-.4 
om^ de una solución acuosa de me til-amina al 4-0 % (p/v). Al ca­
bo de 2 horas se filtra el precipitado formado, se lava con 60 
cm3 de acetonitrilo y después con 60 cm^ de éter etílico. Se ob 
tiene 7,65 g de un producto que se recristaliza en 140 om^ de di 
metilformamida. Se obtiene así 6,15 g de (cloro-7 naftiridina- 
1,8 il-2)-2 metilaminooarboníloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 
260°C.

La (oloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2)-2 fenoxicarboniloxí- 
-3 isoindolinona-1 de partida puede prepararse de la manera si­
guiente :

A una suspensión de 86,5 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 
il-2)-2 hidroxi-3 isoindolinona-1 en 980 de piridina. se agQ 
ga 126 g dé oloroformiato de fenilo manteniendo la temperatura 
en las proximidades de los 25°C. Se agita a continuación la mez 
ola reaccional durante 3 horas a una temperatura próxima a los 
20**c y después se vierte en 9000 om^ de agua helada. El produc­
to que cristaliza se separa por filtración, se laya con 6 veces 
500 cm^ de agua y después con 3 veces 200 om^ de acetonitrilo. 
Tras el secado se obtiene 96,7 g de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il- 
2)-2 fenoxicarboniloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 235**C con 
descomposición.

La (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2)-2 hidroxi-3 isoindo- 
linona-1 puede prepararse agregando 1,72 g de borohidruro de po- 
^tásio, a una suspensión de 17,7 g de (oloro-7 naftiridina-1 ,8  

,il-2 )-2 ftalimida en 87 cm^ de dioxano y 26,4 cm^ de una solu­
ción acuosa saturada de fosfato disódico, enfriándola exterior- 
mente por un baSo de hielo. Después de 14 horas de agitación,
.se deja llegar a una temperatura próxima a loa 20°C, se agita de 
nuevo durante 2 horas, y después se agrega 400 cm^ de solución
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acuosa saturada de fosfato disódico. El precipitado formado se 
separa por filtración y despuós se laya con 225 cm de agua 
fría. Tras el secado en aire se obtiene 17,5 g de (cloro-7 nag 
tiridina-1 ,8 11-2 )-2 hidroxi-3 isoindolinona-1 que funde a 
248^0.

La (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2)-2 ftalimida puede 
prepararse calentando a reflujo una mezcla de 26,3 g de (hidro­
xi-7 naftiridina-1 ,8 11-2 )-2 ftalimida con 79 cm^ de oxicloruro 
de fósforo y de 3 ,5 cm^ de dimetllformamida, hasta el final del
desprendimiento gaseoso. Tras el enfriamiento, se vierte la

3mezcla reaccional sobre 650 cm de agua helada sin sobrepasar 
los 25°C. El produoto obtenido es separado por filtraoión, la­
vado por 150 om^ de agua y secado hasta el peso oonstante. Se 
obtiene asi 24.1 g de (cloro-7 naftiridlna-1,8 11-2)-2 ftaliml- 
da que funde a 268**C.

La (hidroxi-7 naftiridina-1 ,8 il-2 )-2 ftalimida puede 
prepararse por caldeo a reflujo durante 3 horas de una mezcla 
de 25 g de amlno-2 hidroxi-7 naftiridina-1 ,8 con 70 g de anhidd 
do ftálico en 1400 om^ de do ido acótico. Tras el enfriamiento, 
se separa un insoluble por filtraoión. Los cristales obtenidos 
son filtrados, lavados sucesivamente por 60 cm^ de óter, 90 cm^ 
de agua, 120 cm^ de una solución saturada de bicarbonato sódi­
co y por Ultimo por 60 om^ de agua. Se seca hasta un peso cong 
tante y se obtiene así 17 g de (hidroxi-7 naftiridina-1 ,8 il-2)-- 
-2 ftalimida que funde a 370^0.

La amino-2 hidroxi-7 naftiridina-1 ,8 puede prepararse 
segdn el mótodo desorito por S. Carboni et culi., Gazz. Chim. 
Ital, 1498 (1965).
Ejemplo 2

Operando oomo en el ejemplo 1, pero a partir de I2,93í

/
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de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2)-2 fenoxlcarboniloxi-3 isoindo­
linona-1 y de 8 ,7 om^ de n-butilamina en 300 om^ de acetonitri- 
lo, se obtiene 8,7 g de n-butllaminocarboniloxi-3 (cloro-7 naftj, 
ridina-1,8 il-2 )-2 is oindolinona-1 que funde a 152^0 .
Ejemplo 3

Operando como en el ejemplo 1 pero a partir de 8,62 g
de (olor o-7 naftiridina-1 ,8 11-2 )-2 fenoxicarboniloxi-3 isoin-
dolinona-1 y de 6 cm^ de piperidina en 200 cm^ de acetonitrilo,
se obtiene 6 ,5 g de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2)-2 piperidino-

ocarboniloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 223 C.
Ejemplo 4

Operando como en el ejemplo 1 pero a partir de 17,24 a 
de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 fenoxicarboniloxi-3 isoindo- 
linona-1 y de 6 ,24 cm^ de dletilamino-2 etilamina en 400 cm^ de 
acetonitrilo, se obtiene, tras dos recristalizaciones en isopro- 
panol, 8 g de (oloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 (dietilamino-2 
etilamlno) carboniloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 167^0. 
Ejemplo 5

Operando como en el ejemplo 1, paro a partir de 8 ,6 g 
de (cloro-7 naftiridina-1,8 11-2)-2 fenoxicarboniloxi-3 isoin­
dolinona-1 y 9 cm^ de una solución aouosa al 33 % de etilamina 

. (p/v) (d = 0,92) en 200 cm^ de aoetonitrilo, se obtiene 4,1 g 
de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 etilaminocarboniloxi-3 iso- 

* Iindolinona-1 que funde a 212-215°C.
-Ejemplo 6

Operando como en el ejemplo 1, pero a partir de 8 ,6  g 
de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 fenoxicarboniloxi-3 isóindo- 
linona-1 y de 8 ,7 5 cm^ de una solución acuosa de propilamina al 
.40 % (p/v), en 200 cm^ de aoetonitrilo, se obtiene 4,7 g de (cío 
ro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 propilaminocarbóniloxi-3 isoindoli-
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nona-1 que funde a 208-209^0.
Ejemplo 7

Se callenta a 65°C hasta la disolución una mezcla de 
8 ,6 g de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2 )-2 fanoxicarboniloxi-3 
ieolndolinona-1 y 40 om^ de sec-butilamina. Se diluye a conti- 
nuaoión la mezcla reacolonal por 240 om de óxido de isopropllo, 
Se separa por filtración el precipitado formado y sé reorista- 
liza en 60 cm^ de acetonitrilo. Se obtiene así 3 g de (cloro-7 
naftiridina-1 ,8 il-2 )-2 aec-butilaminooarboniloxi-3 isoindolin^ 
na-1 que funde a 220-222°C.. a

Operando oomo en el ejemplo 1, pero a partir de 8 ,6  g 
de (oloro-7 naftiridlna-1,8 il-2 )-2 fenoxicarbonlloxl-3 isoln- 
dolinona-1 y de 5 ,2 g de pentllamina en 200 cm^ de acetonitrilo, 
ee obtiene 4 g de (cloro-7 naftlrldlna-1 ,8 il-2 )-2 pentilamino- 
oarboniloxi-3 ieolndolinona-1 que funde a 150-151^0.

.9,
A una suspensión de 4 ,3 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 

il-2 )-2 fenoxioarboniloxi-3 isoindolinona-1 en 43 om^ de aoeto- 
nitrilo, se agrega 2,85 g de oiolopropllamina y la suspensión 
obtenida es agitada durante 20 horas a una temperatura próxima 
de 20°C. Se añade a continuación 85 om^ de óxido de isopropllo 
y despuós se separa el producto insoluble por flltraoión y se 
lava 2 veoes oon 10 om^ de óxido de isopropllo. Por recristall¡ 
zación en 130 om^ de aoetonitrilo, se obtiene 3 ,2 g de (oloro-7  

naftiridina-1 ,8 Íl-2 )-2 oiolopropilaminocarboniloxi-3 ieoindoli- 
nona-1 que funde a 220°C.
Ejemplo 10

Operando como en el ejemplo 9 pero a partir de 4 ,3 g 
de (oloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 fenoxlcarboniloxl-3 isoind^
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linona-1 y de 4 ,95 g de ciolohexilamina en 43 cm^ de aoetonitri 
lo, se obtiene, después de la recristalizaoión en aoetonitrilo, 
2,5 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 oiclohexilaminocarbo- 
niloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 216^0.
EjeSBlo.U.

Operando como en el ejemplo 9* pero a partir de 4 ,3  g 
de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2 )-2 fenoxicarboniloxi-3 isoindg, 
llnona-1 y de 4 ,25 g de ciclopentilamina en 43 om^ de acetoniti^, 
lo, se obtiene, tras recristalización en aoetonitrilo, 2 ,5 g de 
(oloro-7 naftiridina-1,8 11-2 )-2 ciclopentilaminocarboniÍoxi-3 
isoindolinona-1 que funde a 238°C.
Ejemplo 12

Operando como en el ejemplo 1 pero a partir de 4 ,3 g 
de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 fenoxioarboniloxi-3 ieoin- 
dolinona-1 y de 2,85 g de alilamina en 43 om^ de aoetonitrilo, 
se obtiene, tras reoristalización en aoetonitrilo, 2 ,5 g de 
aIilaminocarboniloxi-3 (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 isoind^ 
linona-1 que funde a 202°C.
Ejemplo 13

Operando como en el ejemplo 1 pero a partir de 4,3 g 
de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2 )-2 fenoxicarboniloxi-3 isoin- 
dolinona-1 y de 3,75 g de metoxi-2 etilamina en 43 cm^ de aceto 
nitrilo, se obtiene, tras recristalización en aoetonitrilo, 2 ,5

- g de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 (metoxi-2 etil)aminocarbo 
niloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 172°C.
Ejemplo 14

l. Operando como en el ejemplo 1, pero a partir de 8 ,6  g
de (cloro-7 naftiridina-1,8-il-2 )-2 fenoxioarboniloxi-3 isoindR 
linona-1 y de 6,06 g de n.hexilamina en 200 cm^ de aoetonitrilo

- se obtiene, tras reoristalización en 50 om^ de aoetonitrilo,
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) 3*2 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2 )-2 n.hexilaminocarbonilo- 
xi-3 isoindolinona-1 que funde a 145-146°C.

Se agita durante 4 horas, a una temperatura próxima a 
loa 20°C, una suspensión de 8,62 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 
il-2)-2 fenoxioarboniloxi-3 iaoindolinona-1f en 6,8 om^ de una 
solución acuosa de dimetilamina al 40 % (p/v) y 200 om de ace- 
tonitrilo. Se separa el precipitado por filtración.

Se diluye el filtrado por adición de 900 cm^ de agua. 
El nuevo precipitado que se forma se separa por filtración y 
despuóa se seca. Los dos precipitados reunidos se disuelven en 
500 om^ de cloruro de metileno y despuós se filtra la solución 
en una oolumna de 110 g de sílice contenido en una oolumna de 
3 om de diámetro. Se eluye con el mismo disolvente y a conti- 
nuación se reoristaliza en 250 om de isopropanol. Se obtiene 
así 2 ,86 g de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 il-2 )-2 dimetilaminooar- 
boniloxl-3 isoindollnona-'1 que funde a 217-218°C.
Elsmie..1.6

A una suspensión de 4,31 g de (oloro-7 naftiridina-1,8
il-2 )-2 fenoxicarboniloxi-3 isoindolinona-1 en 100 cm^ de aceto-
nitrilo, se agrega 2,26 g de dimetilamlno-3 n.propilamina. Se
agita durante 2 horas a una temperatura próxima a los 20°C y dag
puós se agrega 0,4 g de negro animal. Tras filtración, se agre- 

3 iga 300 om de agua al filtrado. El sólido que se forma es sepa-!
rado por filtración. Se obtiene así 3,4 g da producto bruto que
' ae purifica por cromatografía sobre 30 g de silíce contenido en
una oolumna de 3 om de diámetro. Se eluye en primer lugar con
*13 veces 50 om^ de cloruro de metileno, y despuós 12 veces 50
cm^ de una mezcla de cloruro de metileno - acetato de etilo
(1-1 en volumen). Todos estos eluatos son rechazados. Se eluye
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por último 24 veces 50 om^ de una mezcla de acetato de etilo - 
metanol (1-1 en volumen). Estas últimas fracciones se reúnen 
y concentran en seco bajo presión reducida (20 mm de mercurio). 
El residuo es recristalizado en 25 cm^ de isopropanol. Se re­
coge asi 2,1 g de (cloro-7 naftiridina-1,8  il-2)-2 (dlmetilami- 
no-3 propilamino) carboniloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 
162°C.
Ejemplo 17

Se caldea a 60°C una mezcla de 8 ,6 g de (cloro-7 naf- 
tlridina-1 ,8 il-2)-2 fenoxioarboniloxi-3 isoindolinona-1 y de 
40 cm^ de isobutilamina hasta la obtención de una solución. Tra< 
el enfriamiento, se agrega 120 om^ de óxido de isopropilo. Se 
separa el precipitado por filtración, y despuós ae lava por 15 
cm^ de óxido de isopropilo. Tras reoristalización en 60 om^ de 
acetato de etilo, se obtiene 1 ,8 g de (cloro-7 naftiridina-1 ,8 

il-2 )-2 isobutileminocarboniloxi-3 isoindolinona-1 que funde a
200-202°c.
Ejemplo 18

Una suspensión de 4 ,3 g de (cloro-7 naf tiridina-1, 8 

il-2)-2 fenoxicarboniloxi-3 isoindolinona-1 con 3,1 g de N,N,N'- 
-trime tiletilenodíamina en 100 om^ de acetonitrilo se agita du- 

/rante 18 horas.
Se caldea a continuación durante 30 minutos a reflujo 

, -y despuós se deja durante 24 horas en reposo. Se separa un prq 
ducto sólido que se aísla por filtración y se seca.

El filtrado es concentrado en seco y el residuo (5 g) 
^purificado por cromatografía en 100 g de sílice contenido en 
una columna de 3 cm de diámetro en acetato de etilo.

Se eluye a continuación con sucesivamente 5 veces 100 
-om*' de acetato de etilo que se rechaza y degpuóa con 8 veces30



-  16 -

5

10

15

20

25

30

) 100 om^ de una mazóla de aoetato de etilo-metanol (1-1 en volu­
men)^ Se evaporan estas 8 Ultimas frac o iones bajo presido redu 
cida y se une el residuo al primer producto aislado por filtra- 
oldn y después se disuelve en 100 cm^ de cloruro de metileno.
Se lava la fase orgánica por 75 cm^ de agua, se seca en carbong, 
to de potasio, se deoolora el negro y se filtra.

El filtrado, llevado en seco, deja un residuo sólido 
que es triturado en 25 cm^ de óxido de isopropilo, y despuós 
oon 50 cm3 de agua. Se filtra el producto y despuós se seca.
Se obtiene así 1,2 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 ((N-d^ 
metilamino-2 etil) N-metilamino) carboniloxl-3 isolndollnona-1 
que funde a 174-176°C.

La N,N,N'-trimetiletilenodiamina puede prepararse se- 
gdn J. von ?RA0N, K. HBIDER, F. MULLER, Chem: Ber., ¿1, 737 
( 1918) .
Ejemplo 19 :

Operando domo en el ejemplo 1, pero a partir de 4 ,3 g 
de (cloro-7¡naftiridina-1,8 il-2)-2 fenoxicarboniloxi-3 isoindq 
linona-1 y de 4,28 g de benzilamina en 45 om? de acetonitrilo, 
se obtiene, tras recristallzaolón en 40 cm de acetonitrilo,
2,95 g de bencilaminocarboniloxi-3 (oloro-7 naftiridina-1 ,8 il- 
-2)-2 isoindolinona-1 que funde a 180°C.

...20.

A una suspensión de 5,2 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 
11-2)-2 oxo-7 fenoxicarboniloxi-5 dihidro-6,7 5H-pirrolo/3,4-b/-' 
pirazina en 21 cm^ de dimetilformamida anhidra, se agrega una 
solución de 3,06 g de piperidina en 5 om de dimetilformamida 
anhidra. A continuación se agita la mezcla reaooional durante 
15 minutos a una temperatura próxima a loa 25°C y despuás se 
agrega 75 cm^ de óxido de isopropilo. El producto lnsoluble es
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separado por filtración, se lava 4 veces con 10 cm deóxido de 
isopropilo y después se trata con 100 cnP de clorura dp..petile- 
no. Se separa por filtración un ligero inaolüble y despula se 
lava la solución orgánioa obtenida por decantación sucesivamen­
te 2- veces con 25 cm^ de sosa 1N y con 25 cm^ de agua, se seca 
sobre sulfato sódico anhidro y se evapora en seco a presión re­
ducida. Tras recristalización del residuo obtenido en 130 cm^ 
de acetonltrllo se obtiene 2,25 g de (oloro-7 naftiridina-1,8 
il-2)-6 oxo-7 plperidinocarboniloxl-5 dihidro-6,7 5H-pirrolo^*3, 
4-b_7pirazina que funde a 249°C.

La (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 oxo-7 fenoxicarbo- 
niloxi-5 dihidro-6,7 5H-pirrolo/^3,4-b_7pirazina puede preparar­
se agregando, con agitación y manteniendo la temperatura próxima 
a los 5^0, 9,4 g de cloroformiato de fenilo a una suspensión de 
6,3 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 hidroxi-5 oxo-7 dihir

-,y_- -- ^ "

dror6,7 5H-pirrolo/**3,4-b_J^irazina en 63 onr de pirldina aohi- 
dra. ;,-Una vez terminada la adición, se caldea prog^sivamen^e : 
la'mezcla reaocional hasta los 60°C y se mantiene está temperatR 
ra 1 hora. A continuación se enfría la mezcla reaccioaal y ae

T . ..vierte en 350 cm de agua destilada manteniendo la temperatura 
próxima a los 10°C. Se separa por filtración el producto inso- 
- 1-uble, ge lava sucesivamente con 120 cm^ de agua, 40 cm^de ace- 
tonitrilo y 40 cm^ de óxido de isopropilo. Tras el secado se 

-obtiene 7,2 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 oxo-7 fenoxi- 
oarboniloxi-5 dihidro-6,7 5H-pirrólo /"3,4-bJ7pirázina que funde 
a 270°C.

La (oloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 hidroxi-5 oxo-7 <31 
hidro-6,7 5H-pirrolo /**3,4-b_7 pirazina puede prepararse agregas
do, con agitación y manteniendo, la temperatura próxima a los 3*\ 
P,97 g de borohidruro de potasio a una suspensión de 7,45 g de
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(cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-S dioxo-5,7 dihidro-6,7 5H-pirro- 
lo 3,4-b_7 pirazina en 288 om^ de una mezcla dioxano-metanol 
(50-50 en volumen). Tras 2 horas de agitación a una temperatu­
ra próxima a los 3°C, se separa por filtración el producto inso 
luble, se lava sucesivamente con 24 cm^ de una mezcla dioxano- 
-metanol (50-50 en volumen), 24 cnr de agua, 24 cnr de una mez­
cla dioxano-^netanol (50-50 en volumen) y 12 cm de óxido de iso 
propllo. Tras el secado, se obtiene 5,3 g de (cloro-7 naftiri- 
dina-1,8 il-2)-6 hldroxi-5 oxo-7 dihidro-6,7 5H-pirrolo /3,4-^7- 
pirazina que funde a 270°C con descomposición.

La (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 dioxo-5,7 dihidro- 
-6,7 5H-pirrolo Z*3,4-b_7 pirazina puede prepararse agregando 
progresivamente y a una temperatura próxima a los 15°C, 32 g de 
(hidroxi-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 dioxo-5,7 dihidro-6,7 5H-pi- 
rrolo 3,4-b_/ pirazina a una solución de 3,8 cnP de dimetilfoi 
mamida en 128 cm^ de oxicloruro de fósforo. Una vez terminada 
la adición, se caldea a reflujo la mezcla reaccional durante me 
dia hora, y despuás se enfría y se vierte por pequehas porcio­
nes en 1,3 kg de hielo triturado. Se separa por filtración el 
producto insoluble y despuós se lava con agua hasta que los li- 
oores de lavado están a un valor pH de 5. Despuós de secado se 
&btiene 21,3 g de (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 dioxo-5,7 di­
hidro-6,7 5H-pirrolo /"3,4-b_7 pirazina que funde hacia los 340° 
O oon descomposición.

La (hidroxi-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 dioxo-5,7 dihi­
dro-6,7 5H-pirrolo ¿f 3,4-bJ7 pirazina puede prepararse caldeando 
a reflujo una suspensión de 22,4 g de amino-2 hidroxi-7 naftiri­
dina-1,8 y de 23 g de anhídrido del ácido pirazinodicarboxílico- 
-2,3 en 280 cm de ácido acético. Tras 1 hora de reflujo se en­
fría la mezcla reaccional a una temperatura próxima a los 30°C y
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] después se agrega a la miema 260 om-̂  de anhídrido acético. Se 
calienta nuevamente a reflujo la mezcla reaccional durante 10 
minutos, y después se enfría a una temperatura próxima a los 20 
°C. Se separa el producto insoluble por filtración y después 
se lava con 40 <am̂  de ácido acético y 200 cm^ de óxido de iso- 
propilo. Despuós de secado, se obtiene 32,1 g de (hidroxi-7 
naftiridina-1,8 il-2)-6 dioxo-5,7 dihidro-6,7 5H-pirrolo /"3,4- 
-b_7 pirazina que funde a 373°C.

La amino-2 hidroxi-7 naftiridina-1,8 puede prepararse 
segdn el método descrito por S. Carboni et coll., Gazz. Chim. 
Ital., RR 1498 (1965).
Ejemplos 21 a 3.9

Operando de la misma manera, a partir de las materias 
primeras convenientes, pueden prepararse los productos siguien­
tes:
21- ;, (Oloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 dimetilaminocarboñiloxi-3
!í',' !Íspindolinona-1 que dunde a 218°C; .
22- (cioro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 (morfolino-4) carbóniloxi- 

-3 isoindolinona-1 que funde a 290°C;
23- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 dietilaminocarboniloxi-3 

isoindolinina-1 que funde a 142-144°0;
24- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 N-metil N-etilaminocarboni 

loxi-3 isoindolinona-1 que funde a 184°C;
-.25- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 N-metil N-propilaminocar- 

boniloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 180°C;
26- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 N-butil N-metilaminocarbo- 

niloxi-3 isoindolinona-1 que funde a 148°C;
27- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 N,N-dibutilaminocarbonilo- 

xi-3 isoindolinona-1 que funde a 136-138°C;
28- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 N-metil N-pentilaminocar-
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boniloxl-3 isoindolinona-1 que funde a 135-136°C;
29- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 dimetilaminooarboniloxi-5 

oxo-7 dihidro-6,7 5H-pirrolo/**3,4-bJ7pirazina que funde a 
270°C;

30- N-butil N-metilaminocarboniloxi-5 (oloro-7 naftiridina-1,8 
il-2)-6 oxo-7 dihidro-6,7 5H-pirrolo/**3,4-b_/pirazina que 
funde a 234°C;

31- (Cloro-7 naf tiridina-1,8 il-2)-2 metoxicarbonilmetilamino- 
oarboníloxl-3 iaoindolinona-1 que funde a 208-210°C;

32- n.butilaminooarboniloxi-3 (oloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 
trifluorometil-5 isoindolinona-1 que funde a 120°C y despule 
a 176°C,

33- n.butilaminooarboniloxi-3 (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-2 
trifluorometil-6 isoindolinona-1 que funde a 245^C;

34- n.butilaminooarboniloxi-3 oloro-5 (cloro-7 naftiridina-1,8 
il-2)-2 isoindolinona-1 que funde a 228-230°C;

35- n.butilaminooarboniloxi-5 (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 
oxo-7 dihidro-6,7 5H-pirrolo¿"3,4-b_7pirazina que funde a 
264^C;

36- n.butilaminocarboniloxi-5 (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 
oxo-7 dihidro-6,7 5H-pirrolo/*3,4-b_7Ípiridina que funde a 
215^0;

37- n.butllaminocarboniloxi-7 (oloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 ¡ 
oxo-5 dihidro-6,7 5H-pirrolo/"3,4-b_7ípiridina que funde a 
215°C;

38- (Cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 oiclohexilaminocarboniloxi- 
-5 oxo-7 dihidro-6,7 5H-pirrolo¿f3,4-b_J^)irazina que funde

- a 264^0;
39- n.butilaminocarboniloxi-5 (cloro-7 naftiridina-1,8 il-2)-6 

oxo-7 tetrahidro-2,3,6,7 5H-oxatiino/* 1,4_J7¿f2,3-c_7íp irrol
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REIVINDICACIONES
1*.- Procedimiento de preparación de un oompuesto 

heterooíolico de fórmula general:

en la cual loe sUnbolos X^ y Xg forman con el núcleo pirrolina 
un núcleo isoindolina (no sustituido o sustituido por uno o dos 
átomos o radicales, idénticos o diferentes, seleccionados entre 
los átomos de halógeno o los radicales alquilos que contienen 1 
a 4 átomos de carbono, alquiloxilos cuya parte alquilo contiene 
1 a 4 átomos de carbono, nitro y trifluorometilo), dihidro-6,7 
5H-pirrolo/**3,4-b_7pirazina, dlMdro-6,7 5H-pirrolo/**3,4-b_^)i- 
ridina o tetrahidro-2,3,6,7 5H-oxatiino¿" 1 , 2 ,  3-d_7pirrol, 
loa símbolos Y representan átomos o radicales, idánticos o difgt 
rentes, seleccionados entre los átomos de hidrógeno y de halóga 
no y los radicales alquilos que contienen 1 a 4 átomos de carbg, 
no, alquiloxilos cuya parte alquilo oontiene 1 a 4 átomos de 
carbono y ciano, y los símbolos y Rg, idánticos o diferentes, 
representan un átomo de hidrógeno o un radical alquilo que con­
tiene 1 a 12 átomos de carbono (eventualmente sustituido por un 
radical hldroxl, alquiloxilo cuya parte alquilo contiene 1 a 4 
átonos de carbono, fenilo, amino, monoalquilamino cuya parte al 
quilo oontiene 1 a 4 átomos de carbono, dialquilamino cada una 
de cuyas partes alquilo contiene 1 a 4 átomos de carbono, pudien 
do formar los radioales alquilos con el átomo de nitrógeno al 
oual van unidos un heterooiclo saturado de 5 ó 6 eslabones, o

0

O-CO-NR^Rg
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alquiloxicarbonilo cuya parte alquilo contiene 1 a 4 ¿tomos de 
carbono), un radical alcenilo que contiene 3 ó 4 átomos de carbg 
no, alcinilo que contiene 3 6 4 átomos de carbono ó cicloalqui- 
lo que contiene 3 a 6 átomos de carbono, o bien y Rg forman 
junto con el átomo de nitrógeno al oual van unidos un heteroci- 
clo saturado de 5 ó 6 eslabones que contiene eventualmente un. 
segundo heteroátomo seleccionado entre el oxígeno y el azufre, 
y eventualmente sus sales de adición con los ácidos, caracteriza 
do porque se hace reaccionar una amina de fórmula general:

HNR̂ Rg (II)

en la oual y Rg se definen como anteriormente, con un carbo­
nato mixto de fórmula general:

15
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en la cual X^, Xg e Y se definen como anteriormente y Ar repre­
senta un radical fenilo (eventualmente sustituido por un radioal 
alquilo que contiene 1 a 4 átomos de carbono o un radioal nitro) 
y despuós se aísla el producto obtenido y eventualmente se le 

. transforma en una sal de adición con un ácido.
2s„- Procedimiento según la reivindicación 1, para la 

preparación de los compuestos de fórmula (I) en la cual los sím 
bolos X.¡ y Xg forman con el núcleo pirrolina un núcleo isoindoli 
na (no sustituido o que porta 1 ó 2 sustituyentes idénticos o di 
ferentes seleccionados entre los átomos dé halógeno y los radica 
les alquilos que contienen 1 a 4 átomos de carbono, alquiloxilos
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cuya parte alquilo oontiene 1 a 4 átomos de carbono, nitro y tri 
fluorametilo), los símbolos Y representan átomos o radicales, 
idónticos o diferentes, seleccionados entre los átomos de hidró­
geno y de halógeno y los radicales alquilos que contienen 1 a 4 
átomos de carbono, alquiloxilos cuya parte alquilo contiene 1 a 
4 átomos de oarbono y clano, y los símbolos R^ y Rg, idántioos o 
diferentes, representan un átomo de hidrógeno o un radical alqu¿ 
lo que contiene 1 a 12 átomos de oarbono (eventualmente sustituí 
do por un radical hidroxl, alqulloxllo ouya parte alquilo contig 
ne 1 a 4 átomos de carbono, fenilo, amino, monoalquilamino ou­
ya parte alquilo contiene 1 a 4 átomos de carbono, dialqullamino 
del cual cada porción alquilo contiene 1 a 4 átomos de oarbono, 
pudiendo formar los radicales alquilos con el átomo de nitróge­
no al cual van unidos un heterooiclo saturado de 5 ó 6 eslabo­
nes), un radioal alcenilo que oontiene 3 ó 4 átomos de carbono, 
un radioal alcinilo que contiene 3 Ó 4 átomos de oarbono, o bies 
Rj y Rg forman junto oon el átomo de nitrógeno al cual van uni­
dos un heterooiclo saturado de 5 ó 6 eslaboles que contiene even 
tualmente un segundo heteroátomo seleccionado entre el oxigeno 
y el azufre, así como sus sales de adición oon los ácidos, ca­
racterizado porque se hace reaccionar una amina de fórmula gene­
ral (II) sobre un carbonato mixto de fórmula general (III) en 
las cuales R^, Rg, X^, Xg e Y poseen las definiciones correspon­
dientes y Ar se define como en la reivindicación I, y despuós ge 
aisla el producto obtenido y eventualmente se le transforma en 
sal de adición de un ácido.

3*.- Procedimiento segán la reivindicación 1, para la 
preparación de los compuestos de fórmula (I) en la cual los sím­
bolos X] y Xg forman con el núcleo pirrolina un núcleo isoindo- 
lina (no sustituido o portando 1 ó 2 sustituyentes, idónticos o
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dlferantes, seleccionados entre los átomos de halógeno y los ra­
dicales alquilos que contienen 1 a 4 átomos de carbono, alquilg 
xilos cuya parte alquilo contiene 1 a 4 átomos de carbono, ni­
tro y trifluorometilo), representando los símbolos Y átomos o 
radicales, idénticos o diferentes, seleccionados entre los áto­
mos de hidrógeno y de halógeno y los radicales alquilos que 
contienen 1 a 4 átomos de carbono, alquiloxilos cuya parte al­
quilo contiene 1 a 4 átomos de oarbono y oiano, uno de los sím­
bolos R-¡ ó R2 representa un átomo de hidrógeno o un radical-al 
quilo que contiene 1 a 12 átomos de carbono (eventualmente sus­
tituido por un radical hidroxi, alquiloxilo cuya parte alquilo 
contiene 1 a 4 átomos de carbono, fenllo, amino, monoalquilaml- 
no cuya parte alquilo contiene 1 a 4 átomos de oarbono, dialqui L 
amino cada una de cuyas partes alquilo contiene 1 a 4 átomos de 
oarbono, pudiendo formar los radicales alquilos con el átomo de 
nitrógeno al cual van unidos un heterociclo saturado de 5 ó 6 
eslabones, o alquiloxicarbonilo ouya parte alquilo oontiene 1 
a 4 átomos de oarbono), un radical aloenilo q^e contiene 3 ó 4 
átomos de carbono, alcinilo que contiene 3 Ó 4 átomos de carbón)? 
o cicloalquilo que oontiene 3 a 6 átomos de oarbono, y el otro 
representa un radical alquilo que contiene 1 a 12 átomos de cag 

_bono (sustituido por un radical alquiloxicarbonilo cuya parte 
alquilo contiene 1 a 4 átomos de oarbono) o un radical cicloal­
quilo que contiene 3 a 6 átomos de carbono, y eventualmente,

. cuando existan, sus sales de adioión con los ácidos, caracteri 
zado porque se hace reaccionar una amina de fórmula general (Ií 
sobre un carbonato mixto de fórmula general (III) en las cuales 
R^, R2, , Xg e Y poseen las definiciones correspondientes y
Ar se define como en la reivindicación 1, y después se aísla el 
producto obtenido y eventualmente se le transforma en una sal d
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adición con un ácido.
4-3.- Procedimiento según la reivindicación 1, para 

la preparación de los compuestos de fórmula (I) en la cual los 
símbolos Xj y Xg forman con el núcleo plrrollna un núcleo dihi 
dro-6,7 5H-pirrolo /"3,4-bJ7 pirazina, dihldro-6,7 5H-pirrolo 
Z*3,4-bJ7 plridina o tetrahldr o-2,3,6,7 5H-oxatiino /*" 1,4j7 ¿*2, 
3-c_7 pirrol, los símbolos Y representan átomos o radicales, 
idénticos o diferentes, seleccionados entre los átomos de hi­
drógeno y de halógeno y los radicales alqullos que contienen 
1 a 4 átomos de oarbono, alqulloxilos cuya parte alquilo con­
tiene 1 a 4 átomos de carbono y ciano, y los símbolos R^ y R2 , 
idéntloos o diferentes, representan un átomo de hidrógeno o un 
radical alquilo que contiene 1 a 12 átomos de oarbono (eventual 
mente sustituido por un radical hidroxl, alquiloxilo cuya par­
te alquilo contiene 1 a 4 átomos de carbono, fenilo, amino, m& 
noalquilamlno cuya parte alquilo contiene 1 a 4 átomos de car­
bono, dialquilamino cada una de cuyas partes alquilo oontiene 
1 a 4 átomos de carbono, pudiendo formar los radicales alquilos 
con el átomo de nitrógeno al cual van unidos un heterociclo sa­
turado de 5 ó 6 eslabones, o alquiloxicarbonilo cuya parte al­
quilo contiene 1 a 4 átomos de carbono), un radical alcenilo 
que contiene 3 ó 4 átomos de carbono, aloinilo que contiene 3 ó 
4 átonos de carbono ó cicloalquilo que oontiene 3 a 6 átomos de 
oarbono, o bien R^ y Rg forman junto con el átomo de nitrógeno 
al cual van unidos un heterociclo saturado de 5 a 6 eslabones 
que contiene eventualmente un segundo heteroátomo seleccionado 
entre el oxígeno y el azufre, oaraoterizado porque se hace reas, 
clonar una amina de fórmula general (II) sobre un carbonato mlx 
to de fórmula general (III) en las cuales los símbolos X^, Xg,
Y, R.j y Rg poseen las definiciones correspondientes y Ar se de­
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fine como en la reivindicación 1, y despuós se aísla el producid 
obtenido y se le transforma eventualmente en sal de adición con 
un ácido.

53.- Procedimiento de preparación de un compuesto he- 
terocíclico, tal y como queda sustancialmente descrito en la 
presente Memoria.

Esta Memoria consta de 27 hojas,, escritas a máquina 
por una sola cara.

Madrid ^  ,¡UM 1376 
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