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A .G ., domiciliadc. en RáSILEá (Suisa)*.. . . - 4 ..... "".f i44 . A

YENORI.à "DESCRIpTIVA

* .Este invento se re fie re  a nuevos derivados del d ih i-

...drp.antraceno' dotados de valiosas.propiedades farmacológicas

y a l procedimiento oara su ^reparación.

. j . * AL'.. .;.'%0;sr-$j.^-';g,iaiki;i-.^,ió-dih-iá^^ 

den"pó''sición4:10.."pdr Ai¿...ra di ca'l_..aminQ tercia  r io -a lk ilo in
, - .-V'....... "A *.

'cien anteriormente. Ahora se t.a- d.escubierto'que loo' compuestos-.

%

que corresoonden.a la formula"general I
-A - '"  -  4.y "  4i-- - .A4,-', ,.,-4^
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20,

en que " 22"' " "-, . - .. - * ,_ r p" . P2 '" t̂ '---' -1 --2"*." * '.

r*'",---.". 1^. y Rg sign ifican  redíceles cc -a lk ilo  in fer io r,

' f '2' -.-pX t ' S' ;Y - s ign ific a n. h idrógeno, átemos de' halógeno 

-.22' ;.'í o radicales d e .a ll í lo  o a leex i in fe r io r ,'

'''i.;, -'*."'. Z-/.'significa un.'.rad'ical.alkiieno^ 'de cadena

'2.:g - recta o ramificada,' con 5 átonos ¿e carbo-.

2 ..... ...- - ' no a lo sume, y -  "'""'t'2 '-2":'2 '2' '"

2 -An ' s ign if ica "un-'-grupó:" monoalkilán ínotond.ials-y 

" ' ._ ; - 2, " kilamin.o . in fe r io r , 2.:,' . 2.̂  t.:22' .2\p-' .2,

en l"os sue un radical a lk ilo  do An puede estar P.nido d irec- 2.. 

tómente con e l radical alkileno Z, o bien, ambos .radicales a l- 

kilo. de un grupo d'iaUcilamino Am' -pueden, estar' unidos .-entre "'sí - 

directamente .0 por inedio * dpr un' atomo desoxigeno, un- grupo"" 

alkilimino.,. h idroxialk ilim inogo.a lcanoilox ialk illm ino, poseen' 

valiosas propiedades farmacológicas^..* en .particu lar-acti v i da dtp: 

antihistamínica, a.nticonvulsiva y sedante, -y a í mismo tiempo 

pueden Potenciar la acción de otras substancias medicamen­

tosas, en,,particular de los narcóticos. -2' *-*.*.

. '"22 ''2Se obtienen compuestos de 'la  fórmula* general I  tra­

tando:, compuestos--- de . la"'fór&úi'a general I I  

""'"2. - - - ...2 ...  R '
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30.

en la que

y*. . ''' ' 3̂ Am̂ . s.ignifi.can2r3áicale.s.,..que.. coinciden con .*

.. Z p respectivamente Am, salvo en un gru- 

2 pe, por lo menos, carbonilo, unido¡ en .- r
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10.

. 15..,;

' t - Y y - - uno dé e llos  por. lo menos,. a un a-omo - 

- ty ' .1.1" - ' ,d'e nitrógeno en.lugar de un, grupo ,n;e-, . ". ,,1' 1;

- ' '2; - " f i l e n o ,y  ' '--"in - ' " n 'r'.' p'y '-' .

R^y Rg, -X'-y.-Y tienen e l sign ificado indicado' áhtés^,'**'^"*' 

con. un -hidrurolalca li-nometólice-1èrreometàl.ico , *-en .-parti cuiar? 

con hidruro de -litio .' y aluminio''. y .'-rì2-''' lr'".'..,2 -

.' 'Materiales,'despartida 'de la tórmula generai'- I I , --.' son .:', 

-por ejemplo, los 10-(-nonoaikilaminocprbo-n-ila Iki1-)- ,1 0 -.( p ip é- - 

'r id in oca rb on il-a lk il)-, 10-.(N-alkil-alcànoilam inoalkìl )-,' 10-' 

r (.N,N-dialcano-il-ominoalkil] 1.0-succ inimìdoalki 1-,. ,10-glu- r

tarin iidoalk il- ' y..._10-ad ipinimMd''oàl'k'i.l-9j 9-d-ialkii-'9., ÌÒ-d ihidró- 

-entracenos, eventualmente substituidos. Los compuestos,.10- 

- ( dialkìlamino carbón ilo-a  Ik ìlo  )" pueden .obtenerse, -por -e j empio, 

med-iante reacción,de compuestos alcalinome^ólicps,de compues­

tos de la formula generai r  .. 12.,;..''r*'-"''''-.'.,ry-p'./;p

RA

- b id: R2 2

c— ^  '

! !

20 ."

.. 25.

( I l i )

en que ... ....

R^, R , X e Y tienen e l significado indicado antes,

..con amidas de acido haiogenalcancarboxílico. Los demas.mate- . 

r ía le s  de partida mencionados antes se obtienen, por ejemplo,- 

mediante reacción,de esteres,reaccionables de compuestos de 

la*fórmula general, - „ R

?
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20.

,25 '

en-; la,, que R.'^'l,Rn.,'**XjtY/y. S, t ie n e n ')e i\ ,à ,lgn if.lc& d p -'*^  o^'an-'r

''t-.e.s',;, con* "cornanes tós.,"'*à"Ìéal.inomet'àlibos '.'*6é .-T -I l 'k i  1 a mid.3.s * .d.ei'.àpid.O; 

-a le  sn c.a rb.o x'i.1 1 c a*, ,.Ls.uccini!'.-'idaL,,,gtu'.t'à"r.imidaT

-megiante'. ac ìla  clon ';ie-',10-'Bon'o-alki ' " . -

k il-9  ,9 -d ia lk i l- 9 ̂  10-d.ihidro-antracenos, eventualmente substi- "

tuidos,fde la fòrmula genera1

'30. :

en la , .que .'-Aníg yys ign i f  i c a" ---e 1 ¡grupatámiho' primar ió- '*"o;''"uii,:grRp,o . 

moñoálkilamino cuyo. rad ica i. a Hello puede estar también,unido.. 

con'Z,, mientras R^, Rg, X, Y y*Z tienen él' significado, indica­

do antes.- - . . ' - ' - - ... .

- Con ácidos inorgánicosu orgánicos como e l ácido cl'o.r-á 

h ídrico, e l'á c id o  brómhícrico, e l  ácido Su lfú rico, el-ácido 1 

fo s fó r ic o , el^ ácido metansulfónico, e l ácido etandisuífóníco, 

.el ácido acético, e l acido .c ít r ic o , e l ácido malico, e l ácido 

succ. in ico , e l ácido.fumárico, e l. ácido male ico, e l ácido tar- - 

t á n ic o ,e l  ácido benzoico' y e l ácido ftà lic o  , las bases ter­

ciarias forman cales que son en parte* solubles .en agua. "

- . E l  ejemplo que.sigue tiene por objeto explicar con 

mayor deta lle  la prepará.c'ióh ..de'-lo-^riynevos compuestos. En - 

...él,, -las partes 's ign ifican  partes en peso, y éstas se r e f ie -  ... 

ren *a los --vclámenes '.cómo', los gramos ya:1o 3 centímetros cubicos. 

-Las,..temperaturas están registradas, en,.grados' Celsius. "

.*,': - - ,* * *. E:** J' E .11.'P-L 0i ' TT.d;,d*T ;''.':'y*',.yjy,.._.

"15i'-partas., -'á'e9,'9-'g.'íme.t.il-^,10^ d'ii^i droL.10-('d ifáét''il-.cár-
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10,

1 R .

.2.0,

= 3 = ^

*--" -''-* .;. ' (yri : : '* **"' *'"""̂

-;.bami.nome îl,) ̂ antra.c enó "se < instilan",.jen) 100 - par'te'á,'.'..de,' éter,' abso- 

íu to , a tempera'urc de ebu llic jón , en re flu jo  y en atmós"ferap.Py 

:;á*e'''.'ni'tró ge.no, con'"'a g ita c í on p q pí á' '"Su. spens íóhptde/3'*" .-pá r'tes : 3 ep;-;.;-.' p,

, hidruro niepPli'.t̂  aluminio - en"'..,l'O.ÓÍpart:e.^

"yprser.'man'iié'n.e'' la Pebúllinión 'ápir5.ntel,.pnas''.il0b^ -y

'..dé 1-penf riam ien to ," s e- '.le s c ómpone-''eí '̂exc e s o. lie . ;hi 3 ruro i  á e T i t í  o"̂  í ' 

, yr :aluminiq por/ ins.tiTaifiónc,u i 3adosa .Pde. . é s ter'.' j a c é - P a á  a. - , r 

:..áen luego-i.a el do - cTorhí''dr.ic-0':plrnpy'póter',P'Pser.s'e'paráp 

"n lorh í 6r l'Capy so la. sacude, con éter. De -la selue ión-blorhí d.r i4  

ca se pone en libertad la., base . por adicicn .de 1$ j ía 's.óáicá 

5-n ,-se.la  recoge eñ éter', se lava con agua la solución - eté­

rea ,'lse -Ta. .seca- sob.re ,sulfato... só.lic0r.y.*se. 'destiló  ".el "éter.-'r - 

.'El $ ,9-d imetl.1-9,10,-rá ihi.drp-10- (beta-3 imetil-'^áíhó- ót-ií)'-'án-r' 

treceno, oleoso, hierve a 126-128^/0,02 Torr. r. " 'P y Pj ; ..

De la  misma manera pueden prepararse: . u'

- e l 9 ,9-gime111-9, 10-dihidro-10-( gamma-dime tllaminor-prop.il;) rP

-antraceno . , * punto.pde ebu llic ión  132°/0,01 
" . * Tó r r .

-irí

-25-

-30,

el ' 9.?9-*dietil-9.,10-dihidro-10-(beta-dime'tilamino-etiD-antrá- . 

ceno - - - . punto,de ebu llic ión .154-154,5°

- .p .. ..''""''-'P'-'^,/O-, 15 .Torri'....

- e l 9,9-dietil-9,lO-d.ihidro-ip.-(gamma-diE)etilamino-propil)- 'PT- 

-antraceno p ... - J" punto dé. ebullición.' 145-147°/0,4 Torr. P

- e l  9,9-d i-n-propil-9 , l0-díhidro-10-( gámma-d ime'; ilaminó'-pro-' 

pii)-entracene dp"P-;pp. .punto le ebullición 175°/C',7 Torr.

- e l 9)9-dimetil-9,10-dih"idro-l'C-^gamma^.4'-m.etil-l''-piperazi-.. -r" 

:n il)-propil/-antraceno, punto de .ebullición 156-158°/0,001 Torr

- e l 9 .)9-d i-n-butil-9 ,10-d ih idro-10-(beta-d ietilam ino-etil)- -

'-antraceno - Ppuntó ..de ebu llición 152-153°/Oy$5 Torr.-p.

. . el- 9 ? 9- c! i-n-bu t .il-9 , lO-d.ihiáro-10- ( gamma-d ime t i lamino-pro- -- - 

p i i ) -antraceno - punto de ebu llición 153*155°/C,003 Torr.

* í§p
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''-1?

- e l , 9 ,9-dl-n-but i l - 9 , lÓ-dihi dro-lO^/gstnrM - (4* -jae'tili!7-PAP3'b¿

r a.zinií") rpy opii/rsánt'r ¡a e eno^p^n to- ^eileb-ulí icAÓn'/Í?0-'í 74̂ .7 Q.'/05' -=.
' .-'b-b--b b' -<b "b; -b ' ;b¿:bb"b-b¿ ¿fbbb̂ .̂/b'-. - b bl- Torr. b
-  c 1 9 ;9 **d iot i l -9 ) 10-d ih i d r.o -10 -iga cuna - (4* -met i l -1 ' -pipera zi -

n i l ) - p r cp i l ^  a n ira ceno, .. pun t.o''d e ... e bul! i c ion 180 - 182° /1,8 Tó r r . 

- e l  9,9" d ip rop il-9 ,10-d ihidro-lO- (beta-d im¡et ilamino-ct i l ) - 

ahtracéno, -r....".. b, punto, de ebu llic ión  158°/l,5 T o rr .*; b ...b" /

- .̂1 2-metil-9,9^d i et i l -9 ,10-dihidro-lO^ (gamma-d ime ti la mino- -

propil)-antraceno, punto de ebullición 163-167°/O,001.Torr. .

-  2-cloro-979**dime t il-9  ? lO-rlihiáro-10- (beta-d ime tilamino-et i l ) - 

antrácenO;,*"¿b "br̂ b/y pu-h'to? de ebullición 13$^38-/0',Ú2'^óbyr. -

-  é l' 3-olorÓ.-9,9p.diméti 1-̂ -9) 10-d ihi.dro'-l()- (beta-d iuétiiamino- ... 

etil)-sntraceno, ..punto de ebullición 128-132° /O,001 Torr.

r* ei . 9,9-d'.'ifne.til-9/Í0-diHldro-10r (:21.-mét il-3 i-d  imet.ilám.ijtío-'¿/-̂ 'b 

-própilj-antracéno/. puntó déb ebullición'; 142-146°/o,004 Torr. 

 ̂belb3-metoxi-9/9"dimetil^9b10-d.ihid'ro-lC-( beta-d ime tilami'ño-- 

o t i 1) - an t r a ceno, '-b.-b "-bb/b*' b b b b b ' : . b ' - p b l  bb¿-- 'bpb'*-;'''

- e l  9,9 -dimet.il-9,10-dihidrc.-lC-^gcmma-(4 '-hi'ároxi e.t 1.1-i -.

'-piperazinil)-propil7-antraceno.,'...i ' * ..*b'''b. ''b''''''b

- e l 9) 9-3 ime t il-9 ) 10-3. ihidro-10-7ga.mma-í 4' - a c e to x ie t í l- l ' ̂ ',lb .

-pipera.zihil)-propil7-antraceno, ....''9. b- . .. bbb "

e l 9 )9-d.iet.il-.9 )10-dihi3ro-l'0-(gan'ifna-rmo.rfolino-^propil') -an-' '

treceno, _ * - . bb'.-. r  "bbb'"''" - -

-  el 9,9-d. ie t i l -9 ,10-d ihidro-10-7gamma-(l-p irrol id il)?-propil7"
-an'traceno., ..._..,"-"<''-b '* . b-b"';.' '' - ''p.

--b e l 9) 9-dimet il-9,'10-d iiiidro-lOr- ( gpmma'-.d imeti'lami'no-beta^ms-b'.b 

t il-.propi 1) -an t ra'cano"b "' p b " b - b ' b . . .  ;. ¿bb: .. bb .b....j.b?, 

r" e l 9-metil-9^e.til-9:),10-dihidro-10.-(gamm.a-d.imeti].amino-pr.o-" 

p i l ) -antraceno, punto de ebullic ión  . 162-166°/0, 5 . Torr ' .

-  el 9-métil-9-n-propil-9,l0-dihldrp-10-/gamma-(4'.-metil-l'.- . 

-piperazinil)-propil7-antraceno, punto deebul l iciónl65-

. .l ^ ' b . b ' . ":;.,--....̂ b-b ' -169°/o,4 Torr.

. t:-.'
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= 7.,=

^  7"' ! o ll;'...;'!-" '**" ..;. " --- ..  ̂ 1̂̂:: "

- e l 9,$ - a i  m e t i 1 - 9,10 - c i h i o r o -10 - ¿g a f cm a -.(4 '-metí1 -1 '-pinéra- 

..z ln 'i l ) -propil7-antraceno, ;puñto...áe ebullic ión  ''157-159°/O,001..

-- e 'l'9 ,9-d i''-eli 1-9,10-cihi dro-1 '.Ó '^a^  

.e.tll-l'"'-pip'erazinll;),'^P'rop^7-antra'c:3nó^

.-^l^',9r4ÍEe%Í^9;rI0^.i]íi^Tó'-10^gáwa^{A ''^a.cet.o.xietil"-l' - ,- 

-piperasinil)-probil,7"ontraceúo, - .: ' ...rl

- e l 9 ,9-dimo t i l - 9 , 10-dih idro-ló-( gacuna-metilamino-propi1 )-an-

t r a ceno, ;. ". pun t o de ebull i. c'ión, 158-164°/0,002 ?o rr'.:-

,e 1 9 ,9 -d ie til-9  ,lC-diíií'dro-10-(gammá-m&tilamino-beta-me^ ' 

;t i l-p ro o i] )-antraccno.,

- e l 9 y9.-<3 imetil-9., 10-dihicro-10-( gemma-o tilam ino-propil) -r

-cntraceno. ' ' - . *;

j ... - :La'invención, dentro ce su esencialidad, puede ser. ..

desa'rrollada en; o'-tras-. f  ormas de -rea:lización''que ''dj.f n'p

detalle'', dé; la. i-ndYcada' ájft-ítuló..'da* 'e-jemplo^-"^llaá--c '̂áie.s.*aI4-. j 

canzara" igualmente,,la: pro 'té o clon' ¡que ""é!e; .*?.e c¡a:bá*7 ledra,, pues j¡'7* 

re á'li za.rs e con-les med ios ..y; áp.a re t'o s más adecúa do s p o r ' '  que 

'dap,- todo e llo  comprendido dentro - de 1 .-espíritu.-"de.;' les re iv in - . 

diceciones. - ,* -'y.-
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..r ' "^escrito  e l j e t o "  Jde.; lá ínvencion s''é'''"*de clára-.:. nuevas 

y-üe propia - invención las siguientes reivindicaciones , con*' 

suiza n3 2768/60-- del .11 de Marzo g'e,--1960*

'r,< " . . 1 ..:''.-Proced imiento para¡,.l:á''...pr^p§<rnnión. -ge'''nuevo.shá

rivaaos del î̂ i*4r.ban'tra.C'e.no.Y'fc*a.rac'''&er'izaá*o-'*'* ô.i'*'-p é̂paaierse:' 

compuestos de la; fórmula general - .. * '

. K'í 
-;̂ í

"Í

on" que- . . - - - ' ' t i r . h - ; - - - ' ; * -  g.''r.'t;.'rt".'̂  -\...

- "'' "*-̂ *'-"''-̂ -1 ^2 yadical .de a lk ilc  in ferí $r,'.g':ttph

"J.2". - '..'rsighifica hidrógeno, átomo de halógeno o"

t.h - 5' tj"p r t '" .' re. .1 i.c ale s'-"- de a ik.ilo-" o''pá le  ox i. ̂ i.n fe r io  re shf..h"'

... i*-'* :.'.d- - rJ t .' Z - re pro s e n t a ' u&'' ra.d. i ca 1" h l'k i leño d e-.'-c a d..e ha- hr"' *'

" ' recta o ramificada, con 6.' á',thmqsd. dej cá'yb'O'r-." 

no a. lo sumo, "y"*' ir^.

.... ..-*"'.. Am * s ign ifica  ..un grupo monoalkilamino.'. ol.dialki'1- 

... amino inferior,"'"' " h* .. '

en que un radical 'a lk ilo de Am puede estar unido dire'ctamen- * 

te con e l radical alkileno Z,""0* ambos radicales de ' a lk ilo  .de .. 

.un"grupo dialkilamino.Am pueden. estar unidos entre' sí d irecta­

mente o po.r mediode un átomo de''oxígeno, "un grupo a lk ilim i- * 

no, h idroxialkilim ino o a ícano ilox i-a lk ilim ino , . .. -

-#,íg.
'"Éy-
aL

K *

'

.v.'
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n
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asi como, si se desea, sus sales tratando con un hidruro 

alcalinometálico-terreomet&lico un:compuesto de la  fórmula 

general' .- -1-"  ̂  ̂ " ......

I I

en la. q u e - ' '

- y significan radicales que, salvo en un gru-

po, por lo menos, oarbonilq, unido en uno,

. por lo menos, de ellos a un átomo de nitró- 

'''r-'". '- ' geno en lugar de un grupo met i leño, coincí -

den con Iz o respectivamente Am, y  ̂ Irr

R^, Rg, JC é Y tienen el significado indicado antes.

... 2. Procedimiento para la preparación de nuevos deri­

vados del dihidroantraceno. , . , -

1 -  Según se describe y reivindica en la  presenté memoria 

que consta de nueve hojas, foliadas y eseritas a máquina por 

una sola de sus caras. x- ̂  7

\ I Madrid, a 10 de marzo de 1.961. " Y-

J.R. GEIGY A.G. 1 "I"

JA!ME !&S3í̂ .ŷ ;iALLES' ..
P P. -P-..-'* :

1̂-
&I

X,:.

- tsA l̂ *.r 
*

<

í . -


	Bibliographic data
	Description
	Claims



