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MEWMORIA DESCRIPYLIVA

gobre:
"llejoras introducidas en el objeto de la patvente
“Principal ne 176.166, concedida en 21 de diciembre
"de 1946, sobre: WPROCEDINIE TO PARA LA OBTENCION DE
"NUEVAS AMITASY,

Solicitentes: ¢ I B A, Socidté Anonyne,

10.

domiciliada en Basilea, Suiza.

En la patente principal ne 176,166 se describe un
procedimiento para la obtencidn de nuevas aminas, cuyo
procedimiento estd caracterizado porque Se ponen en
reaccion fluorantenos hidrogenados con halogenurog
alguilicos que contienen un grupo bdsico, estando
presentes agentes que desdoblan halogenohidrico, convir-
tiendo eventualmente en un grupo bdsico log sustituyentes,
aptos de ser transformados en un grupo bdsico, y tratando,
si as{ se desea, los compuestos asi obtenidos con
agentes reductores y/o cuaternizdndolos.

Ahora pien, forma objeto del presente segundo

certificado de adicidén un procedimiento para la obtencidn
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de nuevas axinas sesun la patente principal n¢ 176.166,

¥y se caracteriza porque se ponen en reaccidn fluorantenos
hidrogenados con ésteres sulfénicos orgdnicos de alcano-
les, que contengan un ¢rupo ndsico, o bien un sustituyente
gusceptible de ger transformado en tal grupo, trabsjando
en presencia de agentes que degsdoblan dcido sulfénico,
transformando eventualmente en un grupo bdsico los
sustituyentes capaces de ser transformados en tal grupo

yy si se desea, itratando los coumpuestos asl obtenidos

con agentes reductores y/o cuaternizdndolos.

Como materia »nrima se cuplea especialmente
1,2,3,4=tetranidrofluoranteno. Pero, tambien se prestan
para ello. sus productos de sustitbtucidn, con un dtomo
de nidrdgeno en posicidn 1" , tal como 2,2,4-trimetilo-
1,2,3,4-tetranicrofivorasteno; aeiviswo 1,2-cilbiuro-—
fiverantenos, teal comxo 2,2,4-trimetilo-l,2-dihidrofluoran-
teno, El radlcal alguilico ée log ésteres de alcauol,
eupleados en la reaccidn, puede estar dispuesto, ya sea
recto, ramificado o bien formando parte de un ciclo.
Dicho radical alquilico contiene conic grupos bdsicos, por
ejemplo , un zrupo aminico sustituido por radicales 2lifd-
ticos, aliciclicos, aralifdticos o neterociclicos,
pudiendo tawvien formar el dtomo de nitrdgeno parte de
un ciclo, nor ejemplo ,éel ciclo piperidinico o
morfolinico.

Sustituyentes capaces ce ger itransiformados en
grupog bdsicos, son, por ejemplo, dtomos de iialdgeno y
grupos oxi, acilamino o nitrilo. Como ésteres sulfdénicos
orzdnicos de alcanoles queremos citar por ejewplo:
los Zsteres arilo o alguilosulfdnicos, por ejewplo los
ésteres p-toluolsulidnicos de oxietilodietilamina,

oxietilodibutilamina, oxietilopiperidina, dimetilamino-
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ciclohexanol; de oxi-lH-alguilo~-piperidinas, CoOmo

3=~oxi=N-metilo-piperidina u oxiacetonitrilo.

La slquilacidén se realiza adecuadamente en presencia
de disolventes inertes,como por ejeuwplo toluol, benzol,
xilol, nitrobenzol, y eventualmente en pregencia de
gases indiferentes, como nitrdgeno. .

Como agentes gue desdoblan dcido sulfdénico queremos
citar: metales alcalinos y térreo-alcalinos, tales como
godic, potasio, lIitio, calcio, sus amicag,hidridos,
conpuestos de hidrocarburos o alcoholiatos, por ejemplo,
amide sdédica, hidrico sdédico, butilo litico, fenilo
potdsico, fenilo 1litico, terc.butilato potdsico o terc.
amilato potdsico. Si se obticnen en la reaccidn
compuestos gque contiensn sustituyentes susceptibles de
ger transforuados en grunos bdsicos, se transformardn
dichos sustituyentes posteriormente en grupos bdsicos.

Los derivadogz de fluoranteno permiten su ulterior
tratamiento con zgentes reductores.

Las nuevas aninas forman fdcilmente sales,por
ejeuplo, con dcido clorhidrico, fosfdérico o sulfirico.

La cuaternizacién de los coumpuestos asi obtenidos
puede realigzarse mediante tratamiento con halogenuros
glguilicos, nhelogenuros algquenflicos, édsteres arilosulfd-
nicos, sulfatos dialquilicos o halogenuros aralquilicos.

Productos obtenidos sesun sl procedimiento de la
invencidén han de nhallar aplicacidn terapéutica, o sirven
de productos intermedios. |

En el siguiente ejemplo se descrive la invencidn
més detalladauente, rigicndo entre parte en peso y parte
volunétrica la misme relacidn que existe entre el gramo

v el centimetro cdbico.
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41'2 paries en peso de 1,2,3,4-tetrahidrofluoranteno
?

ge calientan primero a 1002 C. en 300 partes vol. de

toluol con 8 partes en peso de amida sddica, bajo atmdsfera

de nitrdégeno, manteniendo durarnte algunas horas esta
temperatura. Tan pronto naya cesado el &esarrolio de
ammoniaco, se adicionan, lentanente y gota a gota, a
95-1008 C., 90 parites en peso de dster P—dietilo—
aminoetilo-p-toluolsulfdnico, calentando todavia durante
2 horas al reflujo. Despuds de enfriar se agrega zgus,
se extrae la solucidn toludlica con solucidn diluida
de dcido fosfdérico, dando a la fraccidn acuoca
caracter alcalino. Se exivrae con éter la base yue se
preecipita, se seca la solucidn etdérica sobre potasa, se
evapora el &ter y destila el residuo en el vacio. De
este modo se obtiene el 1-( P-dietilamino—etilo)—1,2,3,4-
tetranidrofluoranteno en forma de un aceite que, a una
pregidn de 0'l mm, hisrve a 170-1722 . Su clorhidrato
funde a 240-241¢ .

De una maners andloga pueden obtenerse tambien los
demds compuestos descritos en la patente principal
ne 176,166.

N 0 T A
Descrita suficientemente la naturaleza del invento,

asl como la maners de realizarlc en la prdctica, debe

hacerse consiar que las disposiciones anteriormente

indicadas son susceptibvles de modificaciones de detalle,
en cuento no altere su principio fundamertal. Tambien

sé hace constar gque el invento corresponde a una Adicidn
preserntada en Suiza con fechia 31 de enero Ge 1947

ng 19518, acogiéncose,por lo tanto, & los beneficiom que

conceden los Convenios Internacionales en vigor y siendo
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lo que constituye la esencia del referido invento v
por 1o cue ge solicita SEGUNDO CuRTIFICALO DE ADICION

en Espafia: "llejoras introducidas en el objeto de 1la
patente principal ne 176.166 concedida en 21 de

diciembre de 1946, sobre "PROCEDIMIZNTO PARA LA OBTENCION
Di LU=VAS A-TNASY; caracterizdndose dichas mejoras por

lo siguiente:

l9.= Kejoras =n el procedimiento para la obtencidn

de nuevas aminas, objeto de la patente principal,

caracterizdndose porgue se ponen en reaccidén fluoran-
tenos hidrogenados con ésteres sulfdnicos orgdnicos
de alcancles, gue.contengan un grupo bdsico, o bien un
sugtituyente susceptible de ser.transformado en tal
grupo, trabajando en presencia de agentes que desdoblan
dcido sulfdnico, transformando eventualmente en un grupo
bdsico los sustituyentes capaces de ser transformados en
tal grupo y, sl se desea, tratando los compuesios asi
obtenidos con agentes reductores y/b cuaternizdndolos.

22.= Mejoras introducidas en el objeto de la patente

principal ne@ 176.166 concedida en 21 de Giciembre de

1946 sobre: "PROCEDIMIEHTO PARA LA OBTENCION DE NUEVAS
AMINASY; tal y como gqgueda substancialmente descrito

en la presente memoria, que consta de cinco hojas escritas

por una sola cara,

Madrid, 30 de enerd

C I B A, Sociité Anoh
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