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La p resen te  invención  t ie n e  p or o b je to  un proced im iento  pa­

ra la  o b ten ción  de un d erivad o  b e n z o d ia ce p ín ico . denominado oxa 

cep as  h e a isu cc in a to  de a m it r ip t i l in a .  o tam bién, segán la  no­

m enclatura qu ím ica . 7 - c l o r o - S - f o n i1 - 1 ,3 -d ih id r o -8 H -l , 4 -benzo 

d i  a cep ín -2 -on a -3 -h ea  is u cc in a to  de 3 ( 3 -d  imet ilam lnoprop ilid É n ) -

d iben zo  (a ,d ) -1 .4 - c ic lo h e p t a d ie n o .  y  cuya fórm ula d e sa rro lla d a

es la  s ig u ie n te :

- CO
^  CM-O-CO-CMg-CH-g-COO

Les ensayos c l í n i c o s  han dem ostrado para e s ta  su sta n cia  

una p a r t ic u la r  e f i c a c ia  c o s o  sedante y  tra n q u iliz a n te  en le e  

form es a n a ioso -d ep res  iv a s .

El p roced im ien to  o b je t o  de la  p resen te  invención  es  de rea­

l iz a c ió n  sim ple y  de un p rodu cto  de e levada c a lid a d  con buen 

rend im iento.

El p roced im ien to  c o n s is t e  esencialm ente en hacer rea cc io n a r  

e l  oxacepau hem isuccinato con la  a a i t r ip t i l in a  base en e l  seno 

de un d is o lv e n te  t a l  como a ce ta to  de e t i l o ,  a ce ta to  de m e tilo , 

te tra h id ro fu ra n o . d ioxano u o t r o  en ó lo g o . El p rodu cto  se  puede



separar per sim ple en friam ien to  de l a  d is o lu c ió n  o  in d u c iw d o

su p r e c ip ita c ió n  con en d is o lv e n te  adecuado o  evaporando e l  

d is o lv e n te .

t i  p rodu cto  c a í  ob ten id o  ea un s ó l id o  b la n co , in o d o ro , so ­

lu b le  en a lco h o l y muy p oco  a o lu b la  en a ceton a , Ó ter y  agua.

A l c a le n ta r  c a te  p rodu cto  se  reb lan d ece  $ 95-100O c, pasando é 

103-l0b°C  a un catado a em iv ltra o ; fin a lm en te a 134-135^0 e l  

p rodu cto  funde oacurecióndoae y  descompon ióndose p arcia lm en - 

t e .

Esta e x p o s ic ió n  se  com pleta con e l  s ig u ie n te  e jem p lo , e l  

cu a l no daba entenderse como lim ita n te  do la  in v en ción , a in ó  

que é s ta  debe entenderse extend ida  a todas la s  v a r ia c io n e s  de 

io s  parám etros de rea cc ión  que no a fe c te n  a la  e s e n c ia lid a d  

d e l p ro ce so .

t^.3 E M P t  0

Se agitan  durante unos minutos 2 4 '3  g r s .  da c lo r h id r a to  

de a a i t r ip t i l in a  con una m ezcla de ISO mi. da a ce ta to  de e t i l o  

y SO mi. de agua, en la  que se  han d is u e lt o  1 3 '0  g r s .  de ca rb o ­

nato  p o tá s ic o . Se separa la  fa se  acuosa, la  fa se  o rgá n ica  ae 

lava  con agua y se  seca  con s u l fa t o  a ó d ico  an h idro , A la  d i s o -



lo c ió n  f i l t r a d a  se  le  añaden 3 0 'O g r s .  de oxacepam hem isuccina 

t o .  La d isp e rs ió n  ae l le v a  a r e f lu jo  suave hasta la  d is o lu c ió n  

t o t a l  de lo s  s ó l id o s .  La d is o lu c ió n  a s i  ob ten id a  se d e ja  en* 

f r i a r  muy lentam ente hasta tem peratura ambiente y  finalm ente 

se d e ja  reposar durante una noche en nevera . Los c r i s t a l e s  fp r  

¡nados se  f i l t r a n ,  se  lavan con a lg o  de a ce ta to  de e t i l o  f r í o  y 

se secan a v a c io  de 0*5 mm. a 9 0 ° . Concentrando la s  aguas ma­

dres y  r e p it ie n d o  la  op era ción  se  o b tie n e  una segunda fr a c c ió n . 

El rendim iento de oxacepam hem isuccinato de a m it r ip t i l in a  es  

prácticam ente c u a n t ita t iv o .

Una voz d e s c r it a  convenientem ente la  n atu ra leza  d e l  inven­

to  se hace co n sta r  que l o  que se d e c la ra  como nuevo y de pro­

p ia  invención  comprende la s  s ig u ie n te s

R E I V I N D I C A C I O N E S

l a . -  P rocedim iento para la  ob ten ción  de un derivado  banzo 

d ia c e p ln ic o , denominado oxacepam hem isuccinato de a m i t r ip t i l i -  

na, o también segÓn la  nom enclatura quím ica 7 - c l o r o - S - f c n i l -  

1 ,3 -d  ih id r o -2 H -l , 4 -benzod ia cep Ín -2 -on a -3 -h em isu cc  in o to  de 3 

(3 -d im e tiIa m in o p ro p ilid é n )-d ib e n z o  ( a ,d ) - I ,4 - c ü o h e p t a d ie n o ,

c a r a c t e r i z a d o  por e l  hecho de que se  hace r e a c c io



nar e l  oxacepaa hem isuccinato cen a a it r ip t i l in a  en e l  aeno de 

un d iso lv en te  in erte  ta l como aceta to  de e t i l o ,  a cetato  de me­

t i l o ,  tetrah idrofurano, dioxano u o t r o  análogo# a temperatura 

moderada o en c a lie n te  y preferib lem ente a temperatura d e ,re ­

f lu jo  del d iso lv en te  y separándose e l  producto formado por en­

friam iento o evaporación d e l d iso lv en te  o p re c ip ita c ió n  por la  

ad ición  de un segundo d iso lv en te  in s o lu b iliz a n te .

2 3 .-  PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE UN DERIVADO 8BHD

DIACEPINICO,

Según ae d escribe  y r e iv in d ica  en la  presente Memoria Des­

c r ip t iv a  que consta de c in co  hojas fo lia d a s  y mecanografiadas

por una so la  cara .

Madrid, a  ̂  ̂ ***6,
EL ACEMTE^aflCI/

Fdo.: GwtSrmo Fernández
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