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La presente invención se refiere a un procedi' 

miento para la  obtención de compuestos de fórmula I

Mod. !H



en la  que sign ifica un átomo de cloro o bromo o 

un radical alcoxi que contiene de 1 a 4 átomos de car­

bono inclusive, 2 sign ifica el radical -UH=CH- o -OĤ - 

CHg-, cada una de R!j y sign ifica  un átomo de hidró 
geno o un radical metilo, con la  condición de que R!j y 

pueden ser similares y Rg sign ifica un radical ami- 
nohidroxi metilo ó un radical aminohidroxi e tilo .

Los compuestos I se obtienen haciendo reaccio­
nar un compuesto de fórmula II
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con un agente para efectuar la  hldroxialquilación de 

compuestos de estructura sim ilar: por ejemplo un 4-/ 3* 

(piperacino) -propilideno_/^-4H-benzo/" 4,5_7°iclohepta 

/"1^2-*b_7ti5feno o su derivado 9,10-dihidro substituido 
en la  posición 6 o 7 por cloro, bromo o un radical al- 

coxi que contiene de 1 a 4 átomos de carbono inclusive, 
se trata  con óxido etilánico n óxido propilénico, en 

etanol absoluto; alternativamente puede calentarse con 

un 2- o 3-cloro, 2- o 3-bromo, o 2- o 3-iodo alcanol en 
presencia de un agente ligador de ácido, por ejemplo 

cloropropanol en presencia de un carbonato de metal ál­

ca li.
Los compuestos de la  fórmula I se caracterizan, 

con reducida toxicidad, por un fuerte efecto neuroláp- 

tico y sedante. Restringen la  actividad motórica espon­

tánea y la  actividad motórica aumentada por la  adminis­
tración de amfetamina, asi como también reacciones de 
huida implicadas y distintas reacciones emocionales en 
los animales de ansayo. En dosis más elevadas producen 

un estado cataléptico. Debido a estos efectos neurolép- 

ticos se pueden emplear los compuestos para la  terapia 
de la s  más distintas enfermedades psíquicas, por ejem­

plo psicosis y neurosis,
Roseen también propiedades anticolonérgicas y 

potenciadoras de noradrenalina, que hace posible su 

aplicación en la  terapia de estados de depresión. Los 
compuestos se administran preferentemente en forma de 

sus sales solubles en agua, fisiológicamente compati­

bles.
Los compuestos de fórmula I pueden usarse por si



aolos como medicamentos o en forma de preparaciones 

medicinales adecuadas para administrarse en forma en­
térica o parencérioa. Para la  obtención de preparacio­

nes medicinales adecuadas se elaboran estos con mate- 

5. r ía le s auxiliares inorgánicos u orgánicos, farmacoló­

gicamente indiferentes. Como materiales auxiliares se 

emplean por e j .  para tabletas y grageas: lactosa, al­

midón, talco, ácido estearínico, e tc .; para preparados 
inyectables: agua, alcoholes, glicerina, aceites vege- 

10. ta le s y similares; para supositorios: aceites y ceras
naturales o endurecidas entre otros. Además, lo s pre­

parados pueden contener medios de conservación, de es­
tabilización, de humectación, facilitadores de la  so­

lución, edulcorantes y colorantes, aromáticos etc. ade 

15. cuados.
La presente invención proporciona además compo­

siciones farmacéuticas que contengan, además de un so­
porte fisiológicamente compatible, un compuesto de fór 

muía I y/o una sal de adición de ácido del mismo.

20. Ejemplo 1:

ó-oloro-4^- j 3-/"4-( (3 -hidroxietilo)-piperacino_7-pro- 
pilideno  ̂ -9, lO-dihidro-4H-benzo/"4 ,5_/cielohepta/" 1 ,2-  
b_/tiófeno.

Una solución de 6,5 g da 6-cloro-4-/*3*-(pipe- 
2̂  . racino) -propilideno_7-9,10-di hidr o-4H-be nz o/*4,5_7<ci-

clohepta/ 1,2-b_7 tiófeno y 1,7 g de óxido etilénico 

en 40 cm3 de etanol abs. se calienta en e l tubo 
bomba durante 1 hora a 1003. A continuación se 

evapora el contenido del tubo a 15 mm Hg hasta

30. secar y e l residuo se disuelve en acetona. Esta



clorhídrico etanólico, se hierve después de agregar 

algo de etanol, la  solución se f i l t r a  a través de cag 
bón activo y el filtrado se evapora. El residuo sóli- 

'3* do se recrista liza  de isopropanol. El dihidrocloruro

del 6-cloro-4- ^3-/*4-(p-hidroxietilo)-piperacino_7 

propilidenoj -9,lO-dihidro-4H-benzo/"4,5_7ciclohepta 

/"1,2-b_7tiofeno funde a 195 - 198° (descomp.).
N O T A

^0. Descrita suficientemente la  naturaleza del in­
vento, asi como la  manera de realizarlo en la  prácti­

ca, debe hacerse constar que la s disposiciones ante­

riormente indicadas, son susceptibles de modificacio­
nes de detalle, en cuanto no alteren su principio fun 

15. damental. También se hace constar que el invento se

refiere a unas Solicitudes de Patentes, presentadas 
en Suiza con fechas 20 de diciembre de I963 nü 15.712 

/63 y 12 de octubre de I964 na 13.202/64} acogiéndose 
por lo  tanto a lo s beneficios que conceden los Conve- 

20. nios Internacionales en vigor, siendo lo que constitu­
ye la  esenciad del referido invento, y por lo  que se 

so lic ita  Patente de Invención por 20 años en España, 
sobre: "PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE COMPUESTOS 

PIPERACINICOS"; caracterizándose por lo  siguiente:
25. 12.- "Procedimiento para la  obtención de ccrn-

puestos piperaciuicos" de fórmula general I .
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en la  que R"  ̂ y R̂  sign ifica un átomo de hidrógeno 6 

un radical metilo, con la  condición de que R!j y pue­

den ser similares, R̂  sign ifica  un átomo de cloro ó bro 

mo ó un radical alcoxi que contiene de 1 a 4 átanos de 

5. carbono inclusive, Rg sign ifica  un radical aminohidroxi

metilo o un radical aminohidroxi e tilo  y Z sign ifica  el 

radical -CH=CH- ó -CHg-CHg-, caracterizado porque se 
hidroxila un compuesto de fórmula II

donde R!f , , R¡̂  y 3 tiene el significado arriba in-

10 dicado



y.

10.

í2oo
28.- Procedimiento según reí-vindicación 1-, 

caracterizado porque la  hidroxidación se realiza oon 

óxido de etileno u óxido propilánico en etanol abso­

luto.
3&.- "Procedimiento para la  obtención de com
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