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P A T E N T S  

D E

I N V E N C I O N

por "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE NUEVAS AMINAS TRICI- 

CLICAS", a favor de l a  filma suiza J .R . GEIGY A.G., domicilia­

da eu BASILEA (Suiza).

MEMORIA DESCRIPTIVA

5.

10 .

La invención se refiere  a nuevas aminas t r ic ío llc a s , 

au n  procedimiento para su preparación, medicamentos que 

contienen lo s  nuevos compuestos y a su u tilizac ión .

Las aminas tric jfc licas de l a  f  ó m uía general I ,
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en l a  que
X e Y sign ifican  hidrogeno, átomos de clono o de bro- 

'mo, grupos a lqu ílicos o alooxi in ferio res,

Z s ig n ific a  hidrogeno, un átomo de cloro o de bro­

mo, un grupo alquílico  o alcoxi in fe r io r  o, en 

caso de que X e Y sean cada una hidrogeno, un 

grupo alqu iltio  in ferior,

R  ̂ s ig n ific a  hidrogeno o un grupo alquílico  in fe­

rio r,

Rg s ig n ific a  hidrogeno o el grupo m etílico,

Rs sign ifican  hidrogeno o grupos a lqu ílicos in fe­

rio res, o

NRg(R^) s ig n ific a , eventualmente con un grupo alquilim i- 

no, hidroxialquilimino o alcanoiloxialquilimino 

in ferio r, como miembro de an illo , un rad ical he- 

tero c íc lico  saturado de 5-7 miembros de an illo ,

no son hasta ahora conocidas.

Como se ha hallado en e l presente, ta le s  compuestos 

y sus sa le s  de adición con ácidos inorgánicos u orgánicos 

poseen propiedades farmacológicas centrales y periféricas 

va lio sas. En l a  administración peroral, recta l y parenteral 

tienen acción, por ejenplo sedante, anticonvulsiva, histami- 

no-antagonica, bronco-espasmolítica y reforzadora de anes­

te s ia .  Estas propiedades farmacológicas caracterizan a lo s
25.
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nuevos compuestos oomo apropiados para el tratamiento de 

estados de tensión y de excitación, que están motivados por 

ejemplo, por neurosis o depresiones. En caso deseado, tam­

bién se pueden combinar con otros fármacos, por ejemplo 

con antidepresivos.

En lo s compuestos de l a  fórmula general I ,  X, Y y 

3 ocupan de preferencia l a  posición 2 ó 3 o bien la  7 y/b 6. 

Como grupos a lqu ílicos in feriores pueden ser, por ejemplo 

el grupo metílico o e tílico  y oomo grupos alcoxi in feriores, 

lo s grupos metoxi o etoxi. 3 es, como grupo alqu iltio  in fe­

rio r , en especial el grupo m etiltio , y precisamente en posi­

ción 7 ó 8. Además R ,̂ Rg y R̂  son, como grupos alquílicos 

in ferio res, por ejemplo lo s grupos m etílico, e tílic o , pro- 

p ílico , isopropílico, b u tílico , isob u tílico , butílico  secun­

dario y tero ib u tílico , y NRg(R^), como radical heterooíclico, 

por ejemplo el rad ica l 1 -p irro lid in ilico , piperidínico, hexa- 

hidio-lH -azepin-l-ílico, 1-piperazlnílico, 4-m etil-l-piperazi- 

n ílico , 4 -(2-h id iox i-etil)-l-p lperaz ln ílico , 4-f2-aoetoxi- 

e t i l)  -1-piperazin ílico, 4 -(2 -p iv a lo ilo x i-e til) -1-piperaziní- 

l ic o , hexahidro-lH -1,4-diazepin-l-ílico, 4-metil-hexahidio- 

1H-1,4-diazepln-l-íüco o 4- f 2 -h id roxi-etil) -hexahidro -1H- 

1 ,4-<3iazepin-l-ílico.

Para l a  preparación, según l a  invención, de lo s  com­

puestos de la  fórmula general I  Se hace reaccionar un áster 

apto para reacción de un compuesto hidnoxílico de l a  fónnula 

general I I
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en l a  que

X, Y, Z, R]. y R2 tienen l a  s ig iific a c ió n  indioada 

bajo l a  formula I ,

con un compuesto de l a  fóimula generai I I I ,

f in )

en l a  que

Rg y o NRg(R^) tienen l a  sign ificación  indicada 

bajo l a  formula I ,

o con un derivado N-acilico de piperazina o hexahidro -1H-1,4- 

diazepina, o con un oompuesto metálico de un derivado 

N-acílico de una alquilamina in ferio r, en caso deseado se 

somete e l producto reaccional de una h id ró lis is  para desdo­

blamiento de un rad ical acilioo enlazado en todo caso en un 

Storno de nitrógeno de l a  cadena la te ra l,  en caso deseado se
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tr a ta  un compuesto de l a  formula general I  con el grupo imino 

como miembro de an illo , oon un oxido a lq u ilenico in ferior, 

con un mono áster apto para reacción de un aloandiol in ferio r 

o con un áster apto para reacción de un alcanoiloxialcanol 

in ferior, en caso deseado se a c ila  un compuesto de l a  formu­

l a  general I, que contiene como miembro de anillo un grupo 

hidroxialquilimino in ferior, para lle g a r  a uno de ta le s  

compuestos con un grupo alcanoiloxialquilimino in ferior y 

en caso deseado se transforma un compuesto de l a  fám ula 

general I  en una sa i  con un àcido inorganico u orgànico.

Como ásteres aptos para reaccián de compuestos 

hidroxáílicos de l a  formula general I I ,  pueden entrar en
{

consideración lo s haluros, en especial lo s bromuros. Otros 

de ta le s  derivados se presentan en lo s ásteres de ácido 

sulfánico, como por ejemplo to s ilá ste re s  o m esilásteres.

Las reacciones de loa ásteres aptos para reacoián de 

lo s compuestos de l a  fám ula general I I  oon aminas de l a  

fármula general I I I  se efectúan en disolventes inertes, 

para lo cual puede u tiliz a r se  como agente l i  gado r  de ácilo , 

un exceso en amina y eventualmente, asimismo como unico 

medio reacciona!. Disolventes inertes apropiados son por 

ejemplo hidrocarburos, como benceno o tolueno, alcanoles 

in feriores como etanol o metanol, alcanonas in feriores, 

como acetona o m etiletilcetona, asá como tambián agua.

Segín cada una de la s  s i  giificaciones de R ,̂ Rg, Rg y 

l a  reaccián es más o menos exotérmica, en oaso necesario
25
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se completa mediante calentamiento de l a  mezcla reaccional. 

Los compuestos de l a  fórmula general I I  pueden hacerse reac­

cionar por ejemplo con l a  dimetilamina, metiletilamina, 

dietilamina dipropilamina, dibutilamina, metilamina, e t i l-

_ amina, propilamina, isopropilamina, butilamina secundaria,
5*

amoniaco, p irro lid in a  piperidina, hexametilenimina, 1-mé- 

til-p iperacin a, piperacin-l-etano 1, 1-(2-acetoxi-et i l ) - 

piperacina, 1 - (2 -p iv a lo ilo x i-e til)  -piperacina o 1-metil- 

hexahidro-lH-l, 4-diacepina.

La reacción de un áster apto para reacción de un 

compuesto de l a  fórmula general I I  con un compuesto metá­

lico  de un derivado N-acilico de una alquilemina in ferior, 

como por ejemplo e l compuesto sódico de una N -foim il-alquil- 

amina, N-alcoxi-carbonil-alquilamina o N-fenoxicarbonil-al- 

quilamina in ferio r, se efectúa por ejanplo en un disolven­

te  orgánico inerte bajo condiciones inertes de agía.

Como disolvente son por ejemplo apropiados hidrocarburos 

anuo benceno o tolueno. 21 rad ica l acólico del producto re­

accional obtenido, que está  enlazado en un átomo de n itro- 

20. geno de l a  cadena la te ra l, puede desdoblarse a  continuación,

a l  calentar en un disolvente orgánico e l producto reaccional 

con un hidróxido alcalinom etálico, como hidróxido potásico. 

Medios reaccionales apropiados son por ejemplo lo s  disolven­

te s  conteniendo grupos h idroxilicos, como e tilen g lico l o 

25. dietilengLicol, sus eteres a lqu ilico s in feriores o a lcan d és

in feriores como etanol. Los a lcan d és in feriores se u tilizan
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de preferencia en recipiente cerrado. Además l a  h id ró lis is  

también se puede efectuar por ejemplo mediante ebullición 

con ácicb clorhídrico alcanólico.

Se introducen radicales hidroxialquílioos o alcanoilo- 

x ia lq u ilico s in feriores en lo s grupos iminos lib re s de lo s  

compuestos de l a  fórmula general I , en lo s  que NRg(R^) con 

un grupo imino como miembro de an illo , forman un rad ical ete- 

xocílico , a l tr a ta r  ta le s  compuestos, en especial compuestos 

1-piperacinílico o hexahidro-lH-1,4-diacepin-l-ilico, por 

ejemplo con óxido etilenico, óxido propilónico, 2-bromo- 

etanol, 2-(p-to lilsu lfon iloxietan ol) o bien acetato (2- 

bromo e t í lic o ) . La reacción se efectóa de preferencia en 

un disolvente, a l  que se adiciona un agente ligador de 

ácido, en caso de que l a  reacción transcurra de por s í  bajo 

desdoblamiento de un equivalente molar de ácido. Como d iso l­

ventes son apropiados por ejemplo, hidrocarburos, oomo 

benceno o tolueno, alcanonas in ferio res, como acetona o 

m etiletilcetona, y como agentes ligadores de ácido carbonates 

alcalinos, como carbonato potásico.

Los grupos h idroxílicos de lo s compuestos de l a  fó r­

mula general I ,  en lo s que NRg(R^) oon un grupo hidroxial- 

quilimino in ferior como miembro de anillo forman un rad ical 

heterocíclico, en especial de compuestos 4-hidroxialquil- 

1-plperacinílico o 4-hidroxi-alquilhexahidro-1 ,4-diacepin- 

1 -ílico  se acilan, a l  calentar estos por ejemplo en el anhí­

drido de un ácido alcánico in ferior, como el ácido acético,
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¡ácido propionico, ácido butírico o ácido pivalín ico o con 

un haluro de ácido correspondiente en una base de n itro ­

geno te rc ia r ia  como p irid in a. Además también puede hacerse 

reaccionar lo s derivados sádicos de ta le s  compuestos hidro- 

^  x ia lq u ílico s con haluros de ácido correspondiente.

Un áster apto para reaocián, u tiliz a b le  como m aterial 

de partid a  de un compuesto h idroxílico  de l a  fármula general 

I I  cuyo rad ical Rg se presenta como hidrágeno, es el 10- 

cloiom etil-5H-dibenzoí[a, djciclohepteno. Este áster apto 

10. para reaocián puede prepararse por ejemplo, como sigue:

Se parte de l a  5H-dibaizoía, djciclohepten-lOfllH)- 

ona descrita  en l a  lite ra tu ra  fváase N .J. Léonard, A. J .  

Eresge y Michinori Oki, J .  Am. Chem. Soc. j^7, 5078 (1955)), 

que se transidrma según Grignard con yoduro metílico y mag- 

1$, nesio en e l 10-m etil-10,ll-d ih id ro -5H-dibenzo^a,d^ciclohep- 

ten-10-o l; el producto intermedio obtenido se deshidrata 

con ácido clorhídrico para lle g a r  a l lO-metil-5H-dibenzoüa, d] 

ciclohepteno, y con biáxido de selenio da e l 5H-dibenzoca, d]]- 

ciclohepten-10-carboxaldehido ; l a  reduccián de este aldehi­

do. do con hidruro de sodio y boro produce e l 5H-dibenzo[¡a, d jc i-  

clohepten-10-metanol, que se t r a ta  con cloruro de tio n ilo .

Un á ste r  apto para reaccián correspondiente, cuyo 

rad ica l R2 se presenta como grupo m etílico, se obtiene por 

ejemplo del 5H-dibenzot;a, d^ciclohepten-10-cardoxaldehido 

25. arriba citado, al hacer reaccionar este segín Grignard con 

magnesio y yoduro m etílico y el a lfa-m etil-5H-dibenzoca,d^
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ciclohepten-10-metanol con cloruro de tion ilo  en el 3D-(1- 

oloroetil)-5H-dibenzoía, djciclohepteno. Otros esteres aptos 

para reacción de compuestos h idroxílicos de l a  fám ula general 

I I  pueden prepararse análogamente a lo s ejemplos citados.

Los compuestos obtenidos según el procedimiento de 

acuerdo con l a  invención, de l a  fám ula general I  se trans­

formen a continuación, en caso deseado en fbima usual, 

en sus sa le s de adición con ácidos inorgánioos y orgánicos.

Por ejemplo, se t r a ta  una solución de un compuesto de l a  

fórmula general I  en un disolvente orgánico con el ácido 

deseado oomo componente de s a l , o con una solución del mis­

mo. De preferencia se elige para l a  reacción disolvente or­

gánicos en lo s que l a  s a l  originada es difícilmente soluble, 

a fin  de que pueda separarse mediante filtra c ió n . Tales di­

solventes son por ejemplo metanol/eter d ie tílico  o etanol/ 

áter d ie tílic o .

Para u t i l iz a r  oomo medicamentos puede usarse en lugar 

de la s  bases lib re s  sa le s de adición de ácido aceptables 

farmacéuticamente es decir sa les con aquellos ácidos cuyos 

aniones son aceptables farmacéuticamente en la s  dosifica­

ciones que entran en consideración. Además es ventajoso 

cuando la s  sa les a u t i l iz a r  como medicamentos son bien 

cr ista liz ab le s  y no son higroscópicas o lo son poco. Para 

la  formación de s a l  con compuestos de la  fórmula general 

I  pueden u tiliz a rse  por ejemplo, el ácido clorhídrico, 

el ácido bromhídrico, e l ácido sulíÓrioo, el ácido íbsfó-
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rico, e l ¿ciáo metansulfónico, el ácido etansulfónico, 

e l áciá) beta-hidroxietansulfónico, e l  ácido acético, el 

ácido málioo, e l ácido tartárico , el ácido c ítr ico , e l 

ácido lác tico , e l ácido oxálico, el ácido succínico, 

el ácido fumárico, el ácido maleico, e l ácido benzoico e l  

ácido s a l ic í l ic o , e l ácido fen ilacático , e l ácido mande- 

lico  y el ácido embónico.

Los ejemplos siguientes aclaran más de cerca l a  pre­

paración de lo s nuevos compuestos de l a  fórmula general 

I  y de lo s  productos intermedios no descritos hasta ahora. 

Sin embargo, no limitan en ninguna fbrma e l  ámbito de l a  

invención. Las temperaturas se indicar en grados C elsius.

E J E M P L O  1

a) 12,0 g de lO-cloiometil-5H-dibanzoE a,d]ciclohep- 

teno se disuelven en 20 cc de benceno absoluto y se adicio­

na a gotas en el termino de 30 minutos bajo agitación a 

una solución de 6,0 g de dimetilamina en 4-5 cc de benceno 

absoluto. La mazóla reaccional se ag ita  a 4-0s durante 1 

hora, a continuación se hierve todavía durante una hora 

bajo re flu jo , se en fría a 20 9 y se adioionan 15 cc de agua. 

La fase  orgánica se separa y se extrae con ácido clorhídrico 

2n. Se regula en forma fenolftalein-alcalino  a l extracto 

de ácido clorhídrico con amoniaco acuoso y se sacude l a  

base lib re  con áter eterico. La solución etérica se lava 

con agua, se seca sobre carbonato potásico y se concen-
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tr a . El residuo, que re c r is ta liz a  en etanol, produce el 

30-3imetilaminometil-5H-dlbenzo[[a, djciclohepteno de punto 

de íüsián 125-1273. Con ácido clorhídrico etanálico se 

transforma la  base lib re  en e l clorhidrato. Punto de fusión 

5. 240-2423 en etanol absoluto. El m aterial de partida, e l

10-cloiometil-5H-dibenzo[a,d]ciclohepteno se prepara de 

acuerdo con lo s párrafos b) a f) sigu ientes:

10.

15.

20.

25.

b) A una solución de Grigrard, que se elabora a p a r t ir  

de 24,5 g de magnesio, 142 g de yoduro metílico y 300 cc

de éter di e tílico  absoluto, se adiciona a gotas en el te r­

mino de 3 horas y bago buena agitación, una solucián de 

69,5 g de 5H-3ibenzoCa,d^cidohepten-10fllH)-ona de punto de 

fusián 763, manteniendo una temperatura reaccional de -15 a 

-103. Luego l a  temperatura se eleva bajo agitación continua, 

en el término de 2 horas a 03, y en e l curso de otra hora a 

20s y a continuacián a 40s. Se mantiene l a  temperatura de 403 

durante 20 horas, se enfría a Os y luego se ag ita  l a  mezcla 

reaccional en una solucián de 300 g de cloruro amónico en 

500 oc de agua helada. La fase  orgánica se separa y l a  fa se  

acuosa se extrae con benceno. Las soluciones orgánicas reu­

nidas se lavan con agua, se secan sobre carbonato po tási­

co y se concentrar en vacío. La reórista lizacián  del r e s i­

duo en ciclohexano da el 10-metil-10,11-dihidro -5H-diben- 

zo[] a, djciclohepten-10-o 1 de punto de fusián 107-3083.

c) Se hierve bajo reflu jo  y agltacián, durante 2 ho-
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ras, 50,0 g del compuesto hidroxílico obtenido segín el 

ejemplo 1 b) en 300 cc de ácido clorhídrico 2n. Lueg) 

l a  mezcla se en fría a SO a y se extrae con eter de petróleo, 

la s  fa se s orgánicas se lavan con agua se secan sobre car- 

5* bonato potásico y se concentran. El residuo, el 10-metil- 

5H-dibenzo[¡a, d^ciolohepteno bruto funde a 52-533.

d) 56,0 g del producto bruto de punto de fusión 52- 

533 preparado segín el ejemplo l o ) ,  se calientan bajo 

agitación y durante 15 minutos a 133-1373 con 34,0 g de
10 *

bióxido de selenio y a continuación durante 15 minutos a 

153-1573 (temperatura reaccional). La mezcla reaccional 

se  enfría a 803 y se extrae con benceno hirviente. La 

solución bencenica se f i l t r a  y enfría, con lo que se

separa por crista lizac ión  e l 5H-dib enzoca, diciclohepten-
15 .

10-c arboxaldehi do de punto de fusión 133-1363.

e) 22,0 g del aldehido obtenido según el ejemplo 1 

d) se disuelven en 150 cc de metanol. A esta  solución se 

adiciona a gotas una solución de 7,6 g de hidruro de sodio

20. y boro en 50 cc de metanol enfriado con h ielo , en donde

se  mantiene una temperatura de *20- 30e y se ag ita . La

agitación se continua a  403 durante 3 horas, después de

lo cual l a  mezcla reaccional hierve todavía durante 3 horas

a re flu jo . La solución se enfría a 20s y se concentra en

vacío. El residuo se tra ta  con agía y se extrae con eter
25*

d ie tílic o . La solución eterica se lava con agía, se seca



sobre carbonato potásico y se concentra en vacío. El 

resigno re c r is ta liz a  en ciclohexanona, después de lo cual 

el 5H-dibenzo[a,b]ciclohepten-10-metanol obtenido Rinde 

a 92-943.

f)  Se disuelve bajo agitación, 22,2 g del compuesto 

hidroximetílico obtenido segín el ejemplo l e )  en 100 oc 

de benceno absoluto y se adiciona a gotas a 20 - 30e una so­

lución de 14,9 g de cloruro de tion ilo  en 15 ce de benceno 

absoluto. Tras fin a liz a r  l a  adición a gotas, l a  mezcla reac- 

cional se ag ita  a 40 9 durante 45 minutos y a continuación 

se hierve a reflu jo  todavía durante una hora.'Luego Se 

enfría l a  solución clara, se lava bien con agua, se seca 

sobre sulfato sódico y se concentra. Al re o r ista liz a r  el 

residuo en eterU e petróleo produce e l lO-clorometil-5H- 

dibenzoca,djciclohepteno de punto de fusión *¡0-722.

E J E M P L O  2

Análogamente a l  ejemplo 1 a) se prepara a p a r t ir  de 

10-clorometil-5H-dibenzo]^a, djciclohepteno:

a) Con metilamina, e l 10-metilaminomet il-5H-dib enzo 

a,djciclohepteno, punto de ebullición 118-1213/0,02 to r r .,

clorhidrato, punto de fusión 233-2362 en etanol absoluto.

b) Con p irro lid ina, e l lO -(l-pirrolidinilm etil)-5H -

c)ibenzo{Ja, d^ciclohepteno, punto de fusión 70-722 en penta-
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no, clorhidrato, punto de fusión 270-2746 en etanol;

o) Con- pip eri dina e l 10-piperi dinometil-5H-dibenzo 

[¡a, djciclohepteno, punto de ebullición 190-152-/0,01 to r r . , 

cío h id ra to  punto de fusión 241-243S en etanol absoluto.

d) Con N-metilpiperacina, e l 10 - (4-m etil-l-piperaci- 

n i l  metil)-5H-dibenzo^ a, d^ciclohepteno, punto de fusión 76- 

78$ en pantano, diclorhidrato, punto de fusión 240-2446 en 

etanol y

e) Con piperacin-1-etanol, e l 4 -(5H-dibenzoía, d  ̂

oiclohepten-10-ilm etil)-piperaoin-l-etanol, punto de fusión 

81-836 en eter d ie tílico  absoluto/pentano, diolorhidrato, 

punto de fusión 238-2426 en etanol.

E J E M P L O  3

a) 15,0 g de 10-(l-cloioetil)-5H -dlbenzo[;a,d]ciclo- 

hepteno y una solución de 10,0 g de dimetilsmina en 100 cc de 

benceno absoluto ae calientan a 110-1126 en un autoclave, du­

rante 12 horas. Tras e l enfriado, l a  mezola reaccional se l a ­

va con agua y se extrae con ácido clorhídrico 2n. Los extrac­

tos ácidos se regulan en ib una fen o lfta le in -alcalin a con amo­

niaco acuoso concentrada y se sacude con eter d ie tílic o . La 

solución eterica se  lava con agua, se seca sobre su lfato  po­

tásico  y se concentra. La destilación  del residuo a l  alto va­

cío produce el 10-(1-dim etilam ino-etil)-5H -d ib en zo ía ,c ic ío -
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5.

10.

15.

20.

25.

hepteno de punto de ebullición 157-1408/0,015 to rr . La ta se  

se transforma en el cloihidrato con ácido clorhídrico etanóli- 

co. Punto de fusion 128-150 s en cloro foimo/eter di e tílico  ab­

soluto.

El material de partida, el 10-(1 -c lo roetil)-5H-dibenzo 

[a , djciclohepteno se prepara segín lo s  párrafos b) a c) s i ­

guientes:

b) Aúna solución de G ilgiard elaborada a p a r t ir  de 

22,0 g de magnesio, 128 g de yoduro m etílico y 200 cc de eter 

d ie tílico  absoluto se adiciona a gotas bajo buena agitacióp 

a una temperatura de -15 a -102, y en el teimino de 2 horas, 

una solución de 66 g de 5H-dibenzo[]a, d^ciclohepten-10-car- 

boxaldehido de punto de fusión 133-1562 en 200 cc de benceno 

absoluto. Tras fin a lizar  la  adición a gotas, l a  temperatura 

de l a  solución se eleva a 20e en el termino de 2 horas. A 

continuación se ag ita  todavía durante 18 horas a una tempe­

ratura reaccional de 40 2. Tras el enfriado, la  mezcla reaccio­

na! se introduce agitando en una solución de 200 g de cloiuro 

amónico en 500 cc de agía helada. La fase  orgánica se separa, 

y l a  fase  acuosa se extrae una vez más con benceno. Las so­

luciones orgánicas reunidas se lavan con agua, se seca sobre 

carbonato potásico y se concentra en vacío. El residuo cris- 

ta l iz a  en bencina, -después de lo cual e l alfa-metil-5H-diben- 

zo[a,djciclohepten-lO-metanol obtenido, Rinde a 86-882.

o) Se disuelve, bajo agitación, 66,0 g del compuesto



hidroxílico preparado, segón el ejemplo 3 b ), en 250 oc de 

benceno absoluto y se adiciona, a gotas a 20-SO a, una so l a ­

clan de 57,5 g  de cloruro de tion ilo  puro en 57,5 ce de ben­

ceno absoluto. Tras fin a liz a r  l a  adición a gotas, l a  mezcla 

5. reaccional se ag ita  a 40a durante 1 hora y a continuación

todavía se hierve a reflu jo  durante 1 hora. Luego se enfría, 

l a  solución bencenica se lava bien con agua, se seca sobre 

su lfato  sódioo y el disolvente d e st ila  en vacío. El residuo 

re c r is ta liz a  en eter de petróleo. El 10-(1 -c lo ro e til) - 5H- 

10. dibenzo[[a, d^ciclohepteno obtenido funde a 75-76S.

E J E M P L O  4

Análogamente a l ejenplo 1 a) se prepara a p a r t ir  de 

2̂ . 3JO-(l-cloioetil)-5H-dibenzoEa,djciclohepteno, lo s compues­

to s sigu ien tes:

a) con metilamina, e l lO-(l-metilamino-etil)-5H- 

dibenzoía,djciclohepteno, punto de ebullición 152-1533/0,04 

to rr , clorhidrato, punto de fusión 259- 260s en etanol abso-
20* i ^luto y

b) con p irro lid in a , e l 10-[¡1- (1 -p lrro lid in il) -e til]¡-  

5H-dibenzo[]a, d]oiclohepteno, punto de fusión 306-1073 en

óter de petróleo, clorhidrato, punto de fusión 237-240$

25. en etanol absoluto.



E J E M P L O __ 5

LO.

15.

20.

a) Análogamente a l  ajenólo la )  se prepara a p a rt ir  

de 8-oloio-10-clorometil-5H-dibenzo[]a,d2ciclohepteno, lo s. 

compuestos siguientes:

a***) con dimetilamina, e l 8 - c iò  no -IO - dim et i  lamino - 

mctil-5H-dibenzoia, d^ciclohepteno, punto de fusión 125-12.73 

en etanol absoluto;

a ) con metilamina, el 8-cloio-10-metilaminometil- 

5H-dibenzoEa, djciclohepteno, punto de fusión 42-453 en 

pantano y

a^) con p irro lid ina, al 8-cloro -10- ( 1-p in m lid in il- 

metil)-5H-dibenzoLa, djciclohepteno, punto de fisió n  117- 

119 s @n ci oloh exano.

El m aterial de partida, el 8-cloro-10-cloiometil- 

5H-dibenzoca,d^ciclohepteno se obtiene según lo s párraíbs 

b) a  g) sigu ientes:

b) Se prepara primero l a  8-cloro-5H-dibenzo[¡a, d]ci- 

clohepten-10(llH)-ona de punto de fusión 104-1063, análoga­

mente a  l a  5H-3ibenzoEa,d]ciclohepten-10(HH)-ona (vease 

N .J. Léonard, A .J. Kresge y Mi chino r i  Oki, J .  Am. Chem.

Soc. 77, 5078 (1955)) sobre lo s  productos inteimedios s i ­

guientes:25
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5.

10.

15.

20.

b l ) ¿oído alfa-(p -c lo io -fen il)-o -to lu ico , punto de 

íhsión 128-129S, -

b^) e star  e tílico  del ácido alfa-(p -c loro-fen il)-o- 

tolu ico, punto de ebullición 140-1452/0,01 torr,

b^) alcohol o-(p-cloio-bencil)-bencílico, punto de 

ebullición 150-1609/0,01 torr,

b^) alfa-brom o-o-(p-oloro-bencil)-toluol, punto de 

fusión 58-59S,

b^) a lfa -(p -c lo ro -fen il)-o -to lilace to n itr ilo , punto 

de ebullición 140-1453/0,01 to rr y

b^) ácido a l f  a- (p-clono-fenil)-o -to lilace tico , punto 

de fusión 139-141s.

c) Ulteriormente, partiendo de esta 8-cloro-5H-di- 

benzoHa,d^ciclohepten-lO(11H) -ona, se obtienen, análogamente 

al ejemplo Ib) a f ) ,  lo s productos intermedios siguientes:

c^) 8-cloro-lO-metil-lO, 11-dihidro-5H-dibenzoca,dj 

ciclohepten-10-ol (producto bruto);

c ) 8-cío ro-10-metil-5H-dibenzoH a, djciclohept eno, 

punto de fusión eO-629, en pantano;

c ) 8-cloro-5H-dibenzola,djcicíohepten-10-carboxal- 

déhido, punto de fusión 118-1192 en ciclohexano;
25.



-  19 -

o^) 8-cío no - 5H-dibenzo [ a, d]]ciclohept en-10-met anol, 

punto de fusián 97-989 en ciclohexano y

c^) 8-cloro-10-clorometil-5H-dibenzojIa, d¡]ciclchep- 

teno, punto de íusidn 105-1069 en bencina.

E J E M P L O  6

a) análogamente a l  ejemplo 1 a) se prepara a p a rb ir  

de 5-metil-10-cíorometil-5H-dibenzoLa, dj c i clohepteno, lo s 

compuestos siguientes:

aî -) con dimetilamina, e l 5-metil-10-dimetilamino- 

metil-5H-<3ibenzo]Ia, djoiolohepteno, punto de ebullición 

142-144-2/0,02 torr, clorhidrato, punto de fusión 250 -2512 

en etanol absoluto, y

) oon p irro lid in a , e l 5-metil-10- (1 -p irro lid in il-  

metil)-5H-dibenzo[a, d^ciclohepteno, punto de ebullición 

160-1622/0,015 torr, clorhidrato, punto de fusidn 242-245^ 

en etanol absoluto.

El material de partida del ejemplo 6a, el 5-metil- 

lO-clonometil-SH-dibenzoEa,d^ciclohepteno, se obtiene análo­

gamente a l ejemplo Ib) a f ) ,  sobre lo s  productos intermedios 

siguientes:

b) 5-metil-5H-dibenzo[a, d^ciclohepten-lO (11H)-ona, 

punto de fusión 97-993 an ciclohexano;
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o) 5 ,10-dimet i l-1 0 , ll-dihidro-5H-dibenzoE a, decido - 

heptan-10-ol (producto bruto);

d) 5 ,3D-dimetil-5H-dibenzo[]a, d^ciclohepteno, punto

de fusión 52-55- en pentano;
5.

e ) 5-metil-5H-dibenzoEa, d^ciclohepten-10-carboxal- 

dehido, punto de ebullición l60s/t),015 to r r y

f) 5-metil-5H-dibenzo[ a, decidohept en-10-met anol, 

punto de fusión 89-919 en benoina.
10.

E J E M P L O  7

a) Análogamente a l ejemplo 1 a) se prepara a p a r t ir  

de 8-metil-10-cíorometil-5H-dibenzoE a, d^ciolohepteno, los 

productos fin ales s ig iie n te s :

a?*) con metilamina, e l 8-metil-10-metilaminometil- 

5H-dibenzoca,d]]ciclohepteno, punto de fusión 

69-709; clorhidrato, punto de fusión 2799 (des­

composición) y
2 0.

a ) con dimetilamina, el 8-metil-10-dimetilaminome- 

til-5H-dibenzo[;a, d]oiclohepteno, clorhidrato, 

punto de fusión 232-2539.

El m aterial de partida, el 8-metil-10-clorometil-5H-
25. ,

dibenzoía,d^oiclohepteno (producto bruto) se obtiene análo­

gamente a l  ejemplo 5b - o) sobre lo s productos intermedios
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s ig u ie n te s :

b-h éster e tílico  del acido alfa-(p-to lil)-o-to lu .ico , 

punto de ebullición 125-130 s/t),05 to rr j

b^) alcohol o-(p-m etil-bencil)-bencílico, punto de 

fusión 50-513 en eter de petróleo;

g
b ) alfa-biumo-o-(p-^atil-benoil)-tolueno, punto de 

fhsion 62-633 en pantano;

3D, b^) a lfa - íp - to lil)-o - to lila c e to n itrü o , punto áe fu­

sión 40-413 en pantano;

b^) ácido a lfa -(p -to lil)-o -to  l i l a c  etico, punto de 

fusión 116-1203 en etanol a l 80%;

15. b6) 8-metil-5H-dibenzo[[a, djciclohepten-lOíllHj-ona,

punto de fusi&i 653 en pantano;

e l)  8 ,1 0 -d im etil-1 0 ,ll-d ih id m -5 H -d ib en zo ía ,d ]c ic lo -

hepten-10-ol (Producto Bxuto);

20. o^) 8,lO-dimetil-5H-dibenzo[;a, d^ciclohepteno, punto

de ihsion 64-653 en pantano;

c3) 8-metil-5H-dibenzo{^ a, djciclohept en-lD-carboxal- 

dehido,. punto de fusión 99-1003 en etanol y

25. c4) 8-metil-5H-dibenzoía, djciclohepten-lO-metanol,

punto de fusián 91-923 en bencina.
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5.

ID .

15.

SO.

25.

E J E M P L O  8

a) Análogamente a l  ejemplo 1 a) se prepara a p a r t ir  

de 8-metoxi-10-clorometil-5H-dibenzo[]a,d^ciclohepteno, lo s 

productos fin a le s sim ien te s:

a?-) con 1-metil-piperacina, e l 8-metoxi-10-( 4-metil- 

1-piperacinilm etil )-5H-dibenzo[[a, d]ciclohep*c eno, 

diclorhidrato, punto de fusión 256-2609 (descom­

posición);

a^) con piperacin-l-etanol, e l 8-metoxi-4- (5H-di-

b enzoca, djciclohept en-10-ilmetil )-piperacin-l-et a- 

nol, diclorhidrato, punto de fusión 222-2269, y

a^) con dimetilamina, el 8-metoxi-10-dimetilamino- 

metil-5H-dibenzoEa, d^cicloheptano, diclorhidra^- 

to, punto de fusión 241s.

El m aterial de partida, e l 8-metoxi-10-olorometil- 

5H-dibenzo[]a, d^ciclohepteno (producto bruto) se obtiene 

análogamente a l ejemplo 5b-c) sobre lo s productos interme­

dios siguientes:

b**-) á ste r  e tílico  del ácido alfa-(p-m etoxi-fenil)-o- 

toluico, punto de ebullición 160-165^/0,05 to rr ;

b^) alcohol o-(p-metoxi-bencil)-bencílico, punto de 

fusión S7-409 en pentano;

b3) alfa-bromo-o-(p-metoxi-bancil)-tolueno, punto de
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5.

10.

15-

20.

25.

íhsián 39-412 en pentano;

b4) alfa-(p-m etoxi-f en il) -o -to lilace to n itr ilo , punto 

de fusión 68-71 en pentano;

b^) ácido a lfa -  (p-metoxi-f e n il)-o-to l i l a c  etico , punto 

de fusión 70 - 738 en ciclohexano;

b^) 8-metoxi-5H-dibenzo^a,djciclohepten-10íllH).ona, 

punto de fusión 84-858 en bencina;

ol) 8-matoxi-10-metil-10,11-dihidio -5H-dibenzo[;a, dj

ciclohepten-10-ol, punto de fusión 113-1152 en áter 

d ie t í l ic o ;

c2) 8-meto xi-10 -motil- 5H-dib enzo[] a, d^oiclohept eno, 

punto de fusión 83-842 en bencina;

c^) 8-metoxi-5H-dibenzo^a,d^cidohept en-10-carboxal- 

dehido, punto de ebullición 170-1742/0,05 to rr  y

o4) 8-metoxi-5H-dibenzo[a, d^ciclohepten-10-metanol, 

punto de ebullición 180-1852/0,05 to rr .

E J E M P L O  9

a) Análogamente a l ejemplo 1 a) se obtiene a p a rt ir  

de 8-metiltio-10-cloiometil-$I-dibenzo[a, d]oiclohepteno, 

mediante reacción con dimetilamina, e l 8-metiltio-10-dimetil- 

aminometil-5H-dibenzoía,d]ciclohepteno, clorhidrato, punto de
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Rision 242-2453.

EL m aterial de partida, e l 8-metiltio-lO-clorometil- 

5H-dibenzo{^a, d]ciclohepteno (producto bruto), se obtiene 

análogamente a l  ejemplo 5b - c) sobre lo s  productos in ter­

medios sigu ientes:

b^) á ster e tílico  del ácido a l f a- ( p - m e t i l t i o - f )- 

o-toluioo, punto de ebullición 189-1903/6,4 to rr ;

b ) alcohol o-(p-m etiltio-bencil)-bencilico , punto 

de ibsion 66-683 en ciclohexauo;

b^) alfa-bromo-o-(p-metiltio-bencil)-tolueno (produc­

to bruto)

b^) a l f  a- (p-metilt io - fe n il) -o -to lilace to n itr ilo , pun­

to de Atsi&i 77-793 en bencina;

b^) ácido a lfa-(p -m etiltio -f en il )-o -to lilace tico , 

punto de fusión 132-134s en etanol;

b6) 8-metiltio-5H-dibenzo^a,d3ciolohepten-10(llH)-ona, 

punto de Rasión 100-1023 en etanol;

oí) 8-metiltio-lO-metil-lO,ll-dihidno-5H-dibenzo^a,d] 

ciclohepten-30-ol (producto bruto);

o^) 8-m etiltio-20 -metil-5H-dibenzo^a, decidohepteno, 

punto de Rision 80-853 en eter de petróleo;

o^) 8-metiltio-5H-dibenzo[;a, d]ciclohepten-10-car-
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boxaldehido (producto bruto) y

c^) S-metiltio-SH-dibenzo^a, djciclohepten-lD-metanol 

(producto bruto).

E J E M P L O  10

a) Análogamente a l  ejemplo 1 a) se obtiene a p a rt ir  

de 7 ,8-dimetil-D-clorometil-5H-dibenzo[a, djoicloheptano, 

los productos fin ales siguientes:

a?*) con dimetilamina, e l 7 ,8-dimetil-lD-dimetilamino- 

metil-5H-dibenzo{Ia,d^ciclohepteno, clorhidrato, punto de fu­

sión 232-2333, y

a^) oon piperidina, e l 7,8-dimetil-10-piperidinome- 

til-5H-dibenzoca,d^ciclohepteno, clorhidrato, punto de fu­

sión 210-2153.

El m aterial de partida, e l 7,8-dimetil-lO-clorometil- 

5H-dibenzo[a, d]ciclohepteno, punto de fusión 92-943 en áter 

dietilico/pentano ae obtiene análogamente a l ejemplo 5b - c) 

sobre los productos intermedios sigu ientes:

&*-) áster e tílico  del ácido alfa-(3 ,4 -d im etil-fen il)-  

o-toluioo, punto de ebullición 134-1375/3,05 to rr

b^) alcohol o - (3 ,4-dim etil-bencil)-bencílico, punto 

da fusión 71-743 en eter d ie t í l ic o ;

b^) alfa-biomo-o-(3,4-dimetil-bencil)-tolueno, punto
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de fusión 39-4-09 en pantano;

b^) a l fa - (3 ,4-d im etil-fen il)-o -to lilaceton itrilo  

(producto bruto);

b^) ácido s lfa -(S ,4 -d im etil-fen il)-o -to lilace tico ,
5*

punto de fusián 10 2-1043 en ciclohexeno;

b6) 7,8-dimetil-10-dimetilaminometil-5H-dibenzo 

Ea, d^oiclohepteno, punto de fusión 110-1129 

en etanol;
10.

o*̂ ) 7 ,8 ,10-trlm etil-lC , 11-dihidiu -5H-dibenzoEa, d  ̂

oiclohepteno-10-ol (producto bruto);

c^) 7 ,8,10-trimetil-5H-dibenzo^a, djciclohepteno,

punto de íusion 107-1089 en benoina;
15.

c3) 7,8-dimetil-5H-dibenzo]Ia,d^ciolohepten-10-carboxal- 

dehido, punto de íusicfn 118-1209 en áter dietr- 

lico/pantano y

o4) 7,8-dimetil-5H-dibenzoCa, djciclohept en-10-meta- 

nol, punto de fusión 183-1843 en benceno.

E J E M P L O  11

a) Análogamente a l ejemplo la )  se prepara a p a rtir  

de 5 ,8-dimetil-lO-clorometil-5H-dibenaaEa,d^ciolohepteno, lo s  

productos fin ales sigu ientes:
25.
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5.

1 0.

15 .

20.

25.

a^) con dimetilamina, e l 5,8-dimetil-10-dimetilami- 

nometil-5H-dibenzo^ a,d^ciclohepteno, clorhidrato, punto de 

fisión  158s y

a2) con dietilamina, el 5,8-dimetil-10-dietilamíno- 

metil-5H-dibenzoía, d^ciclohepteno, punto de ebullición . 

1783/0,7 to rr.

La sustancia de parbida, el 5,8-dimetil-lO-clcrometil 

5H-dibenzoLa, d]ciclohepteno, punto de fusión 81-843 en eter 

diatflico/pentano se obtiene sobre los productos inteánedios 

siguientes:

b-*-) áster e tílico  del ácido a lfa - (p - to lil)-o -

(alfa-m atil-to lu ico), punto de ebullición 156- 

159/0,5 to rr ;

b^) alcohol o - (a l f  a, 4-dim etil-bencil)-bencilico 

(producto bm to);

b^) a l f  a-bromo-o- ( a l f  a, 4-dimetil-benoll)-tolueno, pun 

to de ebullición 122-130 s/t), 2 to rr ;

b^) a lfa -(p -to lil)-a lfa -m e til-o -to lila ce to n itr ilo ,

(pro ducto bruto);

b5) ácido a lfa - (p - to lil  )-a lfa-m etil-o-to lilacetico , 

(producto biuto);

b^) 5 ,8-dimetil-5H-dibenzo]Ia, d]ciclohepten-10(11H)- 

ona, punto de fusión 993 en eter d ietó lico ;
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5.

10.

ĉ *) 5 ,8,10-trim etil-l0,ll-dihidro-5H -dibenzo^a,d] 

ciclohepten-10-ol (producto bruto);

c^) 5 ,8 ,10-t rimet il-5H-dibenzoCa, djciclohept eno 

(producto bruto);

5, 8- dimetil-5H-dib enzoca, d^ciclohept en-10-carboxal- 

dehido (producto bruto) y

o^) 5,8-dimetil-5H-dibenzo[¡a,d]ciclohepten-10-métanol, 

punto de fusión 88-90 s en áter dietrlico-pcnt ano.

E J  E M P L O 12

Análogamente a l  ejemplo l a )  se obtiene a p a rt ir  de 

8-metil-10(l-oloroetil)-5H9dibenzoca,decidohepteno, lo s 

productos fin a le s siguientes:

â -) Con metilamina, e l ll-m etil-lO -(l-m etilam ino-etil)- 

5H-dibaizoLa, d]ciclohepteno, punto de fusión del 

fumarato 170-1723, y

a^) con dimetilamina e l  8-metil-10-(l-dimetilamino- 

etil)-5H-dibenzoLa, djciolohexeno, punto de fusián del fun- 

marato 189-1913.

El m aterial de partida, del 8 -m etil-10-(l-c lo ioetil)- 

5H-dibenzo[[a, djciclohepteno, punto de íbsion 110-1153, 

en eter dietilico-pentano, se obtiene partiendo de 8-metil- 

5H-dibenzoca,d^cicíohepten-10-carbo lxaldehido, análogamente 

al ejemplo 3b - c) sobre el alfa,8-drmetÍl-5H-dibenzc(;a, d3



ciclohepten-lO-metanol (punto de íusion 110-115S en éter 

dietílico-pentano).

5.

10.

15.

20.

25.

E J E M P L O  13

a) 15 g de 10-(piperaoinilmetil)-5H-dibenzo[a,djciclo 

hcpteno bruto, disuelto en 150 00 de tolueno, se hierven a 

reflu jo  durante 4 horas con 70 g de carbonato potásico y 

12,5 g de beta-bromo-etanol. Lueg) l a  mezcla reaccional 

enfriada se t r a ta  con 100 cc de agua, l a  fase orgánica se 

separa y se extrae con ácido clorhídrico 2n. Se regula 

alcalinamente el extracto de ácido clorhídrico con l e j í a

de sosa 4n. Con ello  precip ita  l a  base bruta; se f i j a  en 

éter, se lava l a  solución éter con agía, se seca sobre 

carbonato potásico y se concentra. La solucián concentrada 

se tr a ta  con ácido clorhídrico etanolico hasta un pH de 

4-5, después de lo cual p recip ita  el diclorhidrato de 4-(5H- 

dib enzoí a, d jciclohept en-10-ilmetil) -piperacin-l-et anol 

obtenido; funde a 258-2422 en etanol.

La sustancia de partida, en 10-(1-piperacinil-m etil- 

5H-dibenzo[[a,djciclohepten no puede prepararse análogamente 

a l  ejemplo 1 a) o oomo sigue:

b) 17,0 g de áster e tílico  del ácido piperacin-l-car- 

boxílico se disuelven bajo agitacián en 100 cc de benceno 

absoluto. A esta  solucián se adiciona a gotas 15 g de 2-clo- 

rometil-5H-dibenzo^a, d]ciclohepteno en 75 cc de benceno ab­

soluto y l a  mezcla se hierve durante una hora a re flu jo .



- g) -

Luegp se enfría l a  fa se  orgánica se lava  con agua, se se ­

ca sobre carbonato potásico y se concentra en vacío.

18 g del residuo, áster e tílico  del ácido 4-( 5H-diben- 

zo-^a, djciclohept en-10-ilmetil) -pip eracin-l-carboxílico, 

y una solucián de 18 g de hidráxido potásico en 72 cc de 

etenol absoluto se hierven a reflu jo  durante 8 horas.

Lueg) l a  mezcla reacciona! enfriada se vierte sobre agua 

y se f i j a  en eter. La aoluciín de é ter se extrae con ácido 

clorhídrico 2-n y e l extracto ácido se regula en forma 

fen o lfta le in -alcalin a con amoniaco concentrado. La base 

bruta precipitada se f i j a  en éter, l a  solución de eter 

se lava con agua, se seca sobre carbonato potásico y se 

concentra. Se obtiene el 10-(l-piperacinilmetil)-5H-diben- 

zo^a,djciclohepteno bruto, que en solucián acetdnica con 

ácido clorhídrico et ano l ie  o produce e l diclorhidrato, 

que funde a 233-238s en etanol/acetona.

E J E M P L O  14

7 g de áxido etilenico se  introducen en una solucián 

de 10 - ( l  -pip eraoinilm etil ) -  5H- dib enzoí a, d jciclo hept eno en 

250 cc de etanol y l a  mezcla se  hierve a reflu jo  durante 2 

horas. Se concentra l a  mezcla reacciona! enfriada en vacío 

y se t r a ta  é l residuo en l a  dosis calculada de ácido 

metanolico, después de lo cual p recip ita  e l  diciorhidrato 

de 4- ( 5H-dibenzoí a, djciclohepten-10 -ilm etil ) -piperacin-1- 

etanol; funde a 238- 242s (en etanol).
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El material cíe partida, e l 10-(1-piperacinilm etil)- 

5H-di*benzo  ̂a, d^ciclohepteno se prepara segin e l ejemplo 

13b).

E J  E K P L 0 15

3S, 6 g de 4-(5H-dibenzoía, d^ciclohepten-lO-ilmetil)- 

piperacin-l-etanol y 101 g de anhídrido del ácido acético 

se hierven a reflu jo  durante 3 horas. Luego e l anhídrido 

de ácido acético excedente se d e stila  en vacío y e l residuo 

se t r a ta  con amoniaco concentrado. La base precipitada se. 

extrae con áter d ie tílico , l a  solución eterica se lava 

con agua, se seca sobre sulfato sádico y se concentra en 

vacio. El residuo se disuelve en acetona y se neutraliza 

con ácido clorhídrico etanólioo absoluto, con lo que se 

separa por crista lización  el diclorhidrato de l-(2-aceto- 

xi-etil)-4-(5H -dibenzo[a, djciclohept en-lO-ilm etil)-pipera- 

cina.



N O T A

Descrito el objeto de la  invención, se declara nuevas 
la s  siguientes reivindicaciones, con prioridades suizas números 

11 113/65 del 12 de Agosto de 1965 y 11 686/65 del 19 de Agosto 
de 1965, existiendo en ambas unidad de invención:

5 . 1. Procedimiento para la  preparación de nuevas aminas

tr ic ic lic a s , de la  fórmula general I,

Ri

(i)

en la  que

10. X e Y significan hidrógeno, átomos de cloro o de bromo, grupos
alk ílicos o alcoxi,
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Z s ig n ific a  hidrógeno, un átomo de cloro o de bromo, 

un grupo a lk ílic o  o alcoxl, in ferior o, en caso de 

que X e Y sean cada uno hidrógeno, un grupo a lk i l-  

t lo  In ferior,

Rl s ig n ific a  hidrógeno o un grupo a lk ílico  In ferior,

Rg s ig n ific a  hidrógeno o el grupo m etílico,

R3 y R4 Significa hidrógeno .  grnpcs a lk í l ic o .  inferiere, o

NR^(R^) s ig n ific a , eventualmente con un grupo alkllim ínico, 

hidroxialkiJHainlco o alcanoiloxlalkllim ínico 

in ferio r  como miembro de an illo , un rad ica l hatero- 

c íc lico  saturado de 5-7 miembros de an illo ,

a s í  como sus sa le s  de adición con ácidos Inorgánicos u orgá­

nicos, caracterizado porgue un á ste r  apto para reacción de un 

compuesto de l a  fórmula general I I

en l a  que X, Y, Z, R̂  y R  ̂ tienen l a  sign ificac ión  

indicada en la  fórmula I ,



se hace reaccionar con un compuesto de l a  fórmula general I I I ,

R*
H - N

Ri

( I I I )

en l a  que

y o bien

NR^(R^) tienen l a  sign ificac ión  indicada en l a  fórmula I ,

o con un derivado N -acllico de piperacina o hexahidro -1H-1,4- 

-diacepina, o con un compuesto metálico de un derivado N -acili-  

co de una alkilamina in ferio r , sometiéndose, en caso necesa­

r io , e l producto reaccional a una h id ró lis is  para desdoblamien­

to de un rad ica l a c ílico  enlazado, en caso deseado, con un áto­

mo de nitrógeno de l a  cadena la te r a l ;  tratándose, en caso desea­

do, un compuesto de l a  fórmula general I  provisto del grupo imino 

como miembro de an illo , con un óxido alk ilén ico  in fe r io r , con 

un monoáster apto para reacción de un alcandiol in fe r io r  o con 

un áster apto para reacción de un alcanoiloxialcanol in ferio r ; 

s i  se desea, un compuesto de l a  fórmula general I ,  con un 

grupo hidroxialkilim ino in ferio r  como miembro de an illo , se 

a c i la  para lle g a r  a uno de ta le s  compuestos con un grupo 

alcanoiloxialkilim ino in ferio r y, s i  se desea, un compuesto



de l a  fórmula general I  se transforma con un ácido inorgánico 

u orgánico en una sa l .

2. Procedimiento para la  preparación de nuevas aminas 

t r ic ío l ic a s .

5 . Según se describe y reiv indica en la  presente memoria

que consta de 35 hojas, fo liadas y e sc r ita s  a máquina por 

una so la  de sus oaras.

Madrid,

p.a.
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