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Resumen de la invencién.

Esta invencidén se refiere a un proceso para prepa~

rar derivados de l-alquilpirrolidina de férmula:

1 (1)

R,

en donde A es alquileno o alquilideno, uno de entre el =
grupo formado por X, y X, es hidrégeno y el otro es hidré-
geno, hallgeno o alquilo, y cada ﬁ;o de los grupos R1 y R2
son alquilo, mediante reduccidén de un nuevo derivado de -
pirrolidina correspondiente, sustituido en la posicioén 1
con un grupo que contiene una funcién carbonilo,

La presente invencién se refiere a un proceso nue-

"vo para preparar derivados de l-alquilpirrolidina, y més -

particularmente se refiere a un proceso para preparar de-
rivados de l-alquilpirrolidina por reduceidn de derivados
de pirrolidina sustituidos en la posicién 1 cén un grupo
que contiene un grupo carbonilo.

Los derivados de l-alquilpirrolidina de la presen-

te invencidn tienen la siguiente formulas
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N (1)

en donde A es alquileno o alquilideno; uno de entre el —
grupo formado por X, ¥ X, es hidrdgeno y el otro es hidré-
geno, halégeno o alquilo y R1 ¥y Ry son ambos alquilo,

De acuerdo con la presente invencidén los deriva-
dog de l-alquilpirrolidina (I) pueden prepararse por re-
duccién de un derivado de pirrolidina sustituido en la -
posicidn 1 con un grupo que contiene una funcién carboni-

lo y que tiene la siguiente férmula:

(11)

en donde R3 es alcanoilo o formilalquilo, y 4 , X1, x2 y
R1 son los mismos que se definieron anteriormente,

Los derivados de pirrolidina de pértida (IT) son
compuestos nuevos y pueden prepararse por reaccién de un

derivado de pirrolidina de la siguiente férmula:
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R, (1II1)

en donde 4, x1, X2 N R1 son los mismos que se de-
finieron anteriormente, con un 4cido carboxflico alifético
o sus derivados reactivos en el grupo carboxilo de la si-

guiente férmula:
Rty - OH = (V)

en donde R'3 es alcanoilo,

Alternativemente los derivados de pirrolidina de
partida (II) en donde R es formilalquilo pueden preparar-
se por reaccidén de un derivado de pirrolidina de férmula
(III) con un agente formador del grupo N-acetal de la fér—
mulas

OR4

7
Y- A . (v)
4
en donde A' es alcanilideno, R4 es alquilo, e Y
es un resto de un 4cido,
y mediante hidrélisis del d- vado de l-acetalpirrolidina

resultante de férmulas
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(V1)

en donde A, A!, X1, Xg, R1 ¥y R4 son los mismos definidos
anteriormente,

Los grupos en las anteriores férmulas (I), (II),
(xr1), (IV), (V) ¥y (VI) eon, més particularmente, los men-
cionados mis abajo,

"A" puede ser alquileno, ;;1 como metileno, eti-
leno, propileno, o trimetileno, o un alquilideno, tal -
como etilideno, propilideno o isopropilideno; "A'"™ puede
ger un alcanilideno, tal como metilidino (por ejemplo, 1,
1,l-metanotriilo, l-etanil-2-ilideno, l-propanil-3j-ilide-
no o 2~etil-l-etanil-~2-ilideno; uno de los "X1" y "X," pue
de ser hidrégeno, y el otro de ellos puede ser hidrégeno,
un haldgeno, tél como fluor, cloro, bromo o yodo, 0 un -
alquilo, tal como metilo, etilo, propilo, isopropilo, bu-
tilo o isobutilo; R1, R2 y R4 pueden ger, iguales o dife-
rentes, un alquilo, tal como metilo, etilo, propilo, iso-
propilo, butilo, o isobutilo; R3 puede ser un alcanoilo, -
tal como formilo, acetiio, propionilo, butirilo, isobuti-
rilo, valerilo, isovalerilo, pivaloilo, caproilo o isoca-
proilo o un formialquilo, tal como metilo, etilo, isopro-

pilo, ©butilo, o isobutilo sustituido c¢on formilo y R's
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puede ser alecanoilo tal como se menciond para R3; e Y puew

de ser un resto de un dcido inorgénico u orgénico, tal co=

mo 4cido clorhidrico, écido bromhidrico, 4cido yodhidrico,

4dcido sulfirico, dcido alguilsulfurico, dcido aralquilsul-
farico, Acido metanosulfédnico, 4cido bencenosulfénico o -
dcido toluenosulfénico,

Los derivados de pirrolidina (III) que se utilizan
para la preparacidén de los materiamles de partida (II) son
compuestos conocidos, por ejemplo la 2-metil-3-(10,11-di_
hidro-SH-dibenzo[a,d]-ciclohepten-s—iliden)pirrolidina ha
sido descrita en la Memoria de la Solicitud de Patente Ja~-
ponesa No, 15973/1968 y otros compuestos pueden prepararse
de la misma manera tal como se describe en la Patente Ja-
ponesa, -

Los ejemplos de derivados de pirrolidina adecuados
(III) pueden ser, 2-metil-3-(10,1l-dihidro-5H-dibenzo(a,d)
~ciclohepten~5-iliden) pirrolidina, 2-etil=3-(10,11l-dihi_
dro~5H=-dibenzo (a,d]ciclohepten-5-iliden)pirrolidina, 2-
metile3=(3~cloro~10,11-dihidro~5H~dibenzo[a,d)ciclohepten—
5eiliden)=pirrolidina, 2-metil=3~(3-metil-10,ll-dihidro-
5H~-dibenzo~ [a,d)ciclohepten~5~iliden)pirrolidina,2-metil~
3-(5,6,7,12~tetrahidrodibenzo(a,d]cicloocten-12=iliden)pi-
rrolidina, y 2-metil-3-(10,10-dimetil~9,10-dihidroantracen-
9~iliden)pirrolidina, 7

Para la reacciédn de un derivado de pirrolidina
(III) con un 4cido carboxf{lico alifédtico (IV), puede usai-
ge también un derivado reactivo del &cido cﬁrboxilico ali-
fético, Los ejemplos de ééidos carboxilicos (IV) adecuados
pueden ser dcido férmico, Acido acético, 4cido propidnico,

dcido butirico, 4cido isobut{rico, 4cido valeridnico, 4ci-
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do isovalerianico, Acido pivAlico, Acido caproico, 4dcido
isocaproico, o similares, Los correspondientes derivados
reactivos en el grupo carboxilico pueden ser, haluro de -
bcido, azida de 4cido, anhidrido de 4cido, emida de Acido,
ester o similares, El mds valioso de ellos es el cloruro
de 4cido o los esteres tales como el ester metilico, es—
ter etilico, ester cianomet{lico, ester p-nitrofenilico

o ester pentaclorofenilico., El derivado reactivo adecuado
puede ser seleccionado opcionalmente de acuerdo con la na~-
turaleza del Acido carboxilico alifatico,

Cuando se utiliza el Acido carboxilico alifético
(IV) en forma del 4cido libre o la sal del mismo, se pue-
de llever a cabo la reaccidn preferiblemente en presencia
de un agente condensante, tal como polifosfato, diciclohe-
xilcarbodiimida, Neciclohexil.N'-morfolinoetilearbodiimida,
pentametilen~cetena-N-ciclohexilimina, tamices molecula~
res (Molecular Sieves, marca registrada de las zeolitas
pintéticas, fabricadas por Linde Co.), resinas de cambio
iénico, sal inerte del hidréxido de 2-etil—5m=(m-sulfofe-
nil)isoxazolio, o sal de 2-etil-T~hidroxibencisoxazolio
y otros agentes condensantes convencionales, '

Cuando se utilize una sal del derivado de pirro-
1lidina (III) la reaccién puede llevarse a cabo preferi-
blemente en presencia de una base, tal como un hidréxido,
carbonato o bicarbonato de metal alcalino (por ejemplo -
de sodio o potasio) o metal alcalinotérreo (por ejemplo
de magnesio o caleio), trialquilamina o piridina, y las
bases liquidas tales como trialquilamina o piridina pue-
den comportarse también como disolvente,

La reaccién puede llevarse a cabo usualmente en
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un disolvente tal como éter, benceno, tolueno, xileno,
cloroformo, tetracloruro de carbono, clorometano, diclo~
rometano, eter petréleo, bencina de petréleo, ligroina,
tétrahidrofurano, dioxano o agua. El disolvente no se li-
mita a éstos, sino que puede utilizarse también cualquier
otro disolvente. Ademds, no hay limitacién particular pa-
ra la temperatura de reaccidn, sino que se lleva a cabo
usualmente a temperatura comprendida entre la ambiente

y temperatura elevada,

El derivado de pirrolidina (III) se hace reaccio-
nar con el 4cido carboxilico alifético (IV) o con el de-
rivado reactivo en el grupo carboxilico para dar el de-
rivado de pirrolidina (II) sustituido con un grupo que
contiene una funcién carbonilo en, el que R3 es alcanoilo,

La reaccidn del derivado de pirrolidina (III) con
el agente formador del grupo N~acetal (V) puede usualmen~
te llevarse a caboer presencia de un agente condensante
béeico, Los ejemplos adecuados del agente condensante =
bdsico pueden ser hidréxido, carbonato o bicarbonato de
metal alqalino, (por ejemplo, sodio o potasio) o métal -
elcalinotérreo (por ejemplo, magnesio o calcio), trial-
quilamina, piridina o similares, Las bases liquidas ta-
les como trialguilamina o piridina puedeh funcionar tame
bién como disolvente, La reaccidén puede usualmente lle-
varse & cabo en un disolvente tal como eter, benceno, -
tolueno, xileno, cloroformo, tetracloruro de carbono,
clorometano, diclorometano, eter de petréleo, bencina
de petroleo, ligroina, tetrahidrofurano, dioxano o agua,
Fl disolvente no estd limitado a los mencionados sino -

que puede utilizarse también cualquier otro disolvente
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inerte, Ademés no hay limitacidén particular en cuanto a
la temperatura de reaccidn, sino que usualmente se rea-
liza a una temperatura comprendida entre la temperatura
ambiente y una temperatura elevada. El derivado de l-ace
talpirrolidina (VI) puede obtenerse mediante la feaccién
anterior y el compuesto (VI) asi obtenido puede utilizar-
ge en la reaccién de hidrélisis subsiguiente después de
su aislamiento o sin aislamiento,

La hidrélisis del compuesto (VI) obtenido ante-
riormente puede verificarse preferiblemente en presencia
de un dcido, No hay limitacidén particular en cuanto al -
4cido, pero se utiliza gencralmente un dcido orginico, -
tal como 4cido férmico o Acido acético, o un Acido inor-
génico, tal como 4cido clorhidrico,o deido bromhidrico,
Puede utilizarse una mezela de un 4cido organico y un -
4cido inorgdnico., La reaccidn se lleva a cabo generalmen~
te en un disolvente, Como disolvente puede utilizarse un
disolvente inerte, tal como alcohol o alcohol acuoso asi
como agua, y ademds puede usarse también un 4cido como -
disolvente tal como se menciond anteriormente. Cuando se
utiliga como 4cido un dcido inorgénico, se aisla general-
mente el producto de reaccidn en forma de su sal de adi-
cién con 4cido, que puede convertirse en la base libre -
correspondiente por tratamiento con una base,

De acuerdo con la reaccidén de hidrélisis, se obe-
tiene el derivado de pirrolidina (II) sustituido con un
grupo que contiene la funcidn carbonilo en la posicién 1
en donde R3 es formilalquilo. L1 compuesto (II) asi obte-
nido puede aislarse, pero puede utilizarse también en la

reaccidn subsiguiente sin aislamiento,
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De acuerdo con lé presente invencién, el compuesto
deseado (I) puede prepararse por reducciédn, mediante - -
un agente de reduccién,de un derivado de pirrolidina (II)
sustituido en la posicién 1 con un grupo que contiene 1la
funcién carbonilo,

La reaccidén de reduceién de la invencidén puede ve-
rifiéafse en un disolvente tal como tetrahidrofurano, eter,
dioxano, N-metilmorfoline. El agente de reduccidén utiliza-—
do en la reaccidn puede ser cualquier reductor convencio-
nal que reduzeca la funeién carbonilo contenida en el grupo
alcanoilo o formilalquilo. Ejemplos adecuadoé de agente de
reduceidn pueden ser un hidruro de metal alecalino y alumi-
nio (por ejemplo, hidruro de aluminio y litio, hidruro de
aluminio y potasio, o hidruro de aluminio y sodio), o un
hidruro de un (alecoxialcoxi) metal alcalino-aluminio (por
ejemplo, hidruro de bis(2-metoxietoxi) sodio y aluminio),
No hay limitacidén particular en cuanto a la temperatura de
reaccién, aunque generalmente se llevaacabo a una tempera-
tura comprendida entre la temperatura ambiente y aproxima-
damente la del punto de ebullicién del disolvente, Puede
aislarse el compuesto deseado (I) a paftir de la mezcla de
reaccién mediante un método convencional, El compuesto de-
seado (I) puede convertirse en la correspondieﬁte sel de
adicidén con 4cido por tratamiento con un 4cido orgénico,
tal como 4cido maleico, Acido oxdlico, o 4cido tartérico,
o un 4cido inorgdnico, tal como Acido clorhidrico o dcido
sulfirico,

Los derivados de l-alquilpirrolidina (I) de la in-
vencién son compuestos conocidos y dtiles como medicamen~—

tos de acuerdo con su actividad tranquilizante y su acti-
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vided entiparkinsoniana,

NQ 413,847

Los derivados de l-alquilpirrolidina representa
tivos (I) preparados mediante el proceso presente son, por
ejemplo, los que siguent

1,2-Dimetil=3~-(10,11-dihidro~5H~dibenzo [a,d) ciclo-
hepten-Seiliden)pirrolidina (clorhidrato, p.f. 26;9-26990)

1-Meti1—2-etil—3(loﬁ;;-dhidror5H—dibenzoGa,d]-
ciclohepten—5-iliden)pirrolidina(clorhidrato)p.f.2199-21590
' 1-Et11~2-me ti1-3-(10,11~dihidro-5H~dibenzo (2, d) -
ciclohepten~5~iliden)pirrolidina (elorhidrato: p.f. 2532 =
2559C)., '
l,2—Dietil-3p(10,ll,dihidro-SH-dibenzo[a,d]ciclg—
hepten-5-iliden) pirrolidina (clorhisrato ¢ p.f. 2002C)
1-Etil-2-metil-3-(3-cloro-10,11-dihidro-5H-dibenzo-
{ayd] ciclohepten~5-iliden)pirrolidina (clorhidrato: p.f,
25715 - 2590C)
1,2-Dimetil~3~(3-metil~10,11l~dihidro-5H-dibenzo-
[a,d) ciclohepten-5~iliden)pirrolidina (clorhidrato f.f.

2602C),
l=Etil-2-metil-3-(5,6,7,12-tetrahidrodibenzo [a,d]

ciclo-octen-12,iliden) pirrolidina (clorhidrato p.f, 2622
-2632C),

1,2-Dimetil=3=(10,10~dimetil~9,10~dihidroantra~
cenng-iliden)pirrplidina (elorhidrato p.f, 2312 ~ 2329C)

El proceso de la presente invencidn se ilustrs
con los siguientes ejemplos, pero no se limita a los mig-

mos,
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BJEMPLO 1

(4) Preparacién de l-acetil-2-metil-3-(10,1l-dihi-
dro-EH-dibgnzoip,djciclohepten—S-iliden)pirrolidina.

A una solucidn de 2-metil-3-(lO,ll-dihidro-SH—di;
benzo [&,d)ciclohepten-5~iliden)pirrolidona (5,0 g) y trie~
tilamina (415 g) en tetrahidrofurano anhidro (50 ml) se -
aﬁadié.gota a gota cloruro de acetilo (2'85 g) bajo agita~
cién y enfriamiento con hielo y la mezcla se agitd a tem-
peratura ambiente durante 4 horas, La mezcla de reaccién
se vertid sobre agua en porciones y se extrajo con éter;
la capa etérea se lavd con dcido clorhidrico diluido y con
agua, se secd y se destild para eliminar el éter, obte-
niéndose el compuesto deseado en forma de sustancia acei-
tosa amarilla (4'2 g). .

Egpectro IR (pelicula liquida) : 1645 em™! (= €=0)

(B) Preparacién de l-etil~2-metil-3-(10,11-dihi-
dro-5H~dibenzo [a,d]ciclohepten~5~iliden)pirrolidina,

A una suspensién de hidruro de litio y aluminio -
(0136 g) en éter anhidro (30 m15 se afladié gota a gota -
una solucién de l-acetil-2-metil-3-(10,11l-dihidro-5H~ di-
benzo (a,d} ciclohepten~5~iliden)pirrolidina (1'5 g) en eter
anhidro (20 ml) bajo agitacidén y enfriamiento con hielo, y
la mezcla se agité a temperatura ambiente durante 30 minue-
tos y posteriormente bajo reflujo durante 3 horas, Se afia-
dié a la mezcla de reaccidén acetato de etilo bajo enfria~
miento con hielo para descomponer el exceso de hidruro de
litio y aluminio, La mezcla se vertidé sobre agua y se ex—
trajo con eter. Se separé la capa etérea y se extrajo con

écido clorhfdrico dilufdo. La capa de Acido clorhidrico di-

luido se lavé con eter y se neutralizé con solucidn acuosa
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de hidréxido sédico el 10% extrayéndose finalmente con
eter, Se lavé la capa etérea con agua, se secd y se eva-
poré para eliminar el eter, obteniéndose el compuesto -
deseado en forma de sustancia aceitosa amarilla (1°2 g).

Fl compuesto asi obtenido fué convertido en el
corregpondiente clorhidrato, segin un método convencio-
nal, y recristalizado en etanol-cter, para dar cristales
incoloros de clorhidrato de leetil~2-metil-3-(10,11-
dihidro-5H-dibenzo [a,d)ciclohepten~5-~iliden)pirrolidina
(1'1 g), p.f. 2532 - 255¢C,

Anédlisis elemental: para 022 Hys N. C1H

Caleulado : G, 77'73; H, 7'72; N, 4'12; €1, 10'43
Encontrados C, 77'35; H, T7'73; N, 4'08; C1, 11103

T

EJEMPLO 2

(A) Preparacién de 1-(2,2-dietoxietil)-2-metil-~
3=(10,11~dihidro~5H~-dibenzo [a,d] ciclohepten~-5~iliden)pi-
rrolidina,

Una suspensidn de-2—metil-3-(10,11-dihidro~5H—
dibenzo-a,d]ciclohepten-5~iliden)pirrolidina (5'0 g.),
bromuro de 2,2-dietoxietilo (7'l g) y carbonato potasico
(3'8 g) en dimetilformamida (50 ml) se agitd en atmésfe-
ra de nitrégeno gas sobre un bafio de aceite a 802C duran-
te 3 horas, La mezcla de reaccibén se vertid sobre agua y
se extrajo con eter, La capa etérea se lavd con agua, se
gecd y se tratd con carbén activo. El filtrado se evapord
bajo presidn reducida para dar una sustancia aceitosa de
color pardo (6'8 g.). La sustancia aceitosa se destild -
bajo presién reducida y la fraccién de p.e., 1932 - 20180/

0'5 mmHg se convirtié en su oxalato seglin un método cone
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vencional y se recristalizé en etanol-eter para dar grénu-

1l cristalinos .incoloros del oxalato de 1-(2,2-dietoxietil)
~2-metile3=(10,11-dihidro~-5H-dibenzo-[a,d} ciclohepten-5-ili
den)pirrolidina, p.f. 1322 - 133%C,

Andlisis elemental: para CZGHBZOZN'02H204
Calculado : G, 69'96; H, 7'13; N, 2'91
Encontrado: G, 70'00; H, 7'43; N, 2'84

(B) Preparacidén de 1-formilmetil-2-metil-3-(10,11-

dihidro-5H-dibenzo (a,d|ciclohepten-5~iliden)~pirrolidina:

A una mezcla de 4cido clorhfdrico del 10% (10 ml)

y éeido acético (10 ml) se le afiadié 1-(2,2-~dietoxietil)-
=2=metil=3~(10,11~dihidro~-5H~dibenzo [a,d)ciclohepten-5-~
iliden)~pirrolidina (1'0 g) obtenida anteriormente, y la
mezela se agitd a temperatura ambiente durante 3 dias, La

N 3

mezela de reaccidn se vertid sobre agua y se separd por -

‘filtracidn el material insoluble. Se neutralizé el filtra-

do con carbonato sbédico. El precipitado resultante se se~
pard por filtracién, se disolvié en acetato de etilo, se
secd sobre sulfato magnésico anhidro ¢ se evaporé para -
eliminar el disolvente, obteniéndose el compuesto en forma
de sustancia aceitosa (0'2 g.).

Espectro IR (pelicula liquida): 1738 en™"! (=CHO)

(C) Preparacién de l-etil-2-metil-3-(10,1l=dihi-
dro-5H-dibenzo [a,d)ciclohepten-5~iliden)pirrolidina,

A una suspensién de hidruro de litio y aluminio
(0'4 &) en eter anhidro (30 ml) se le afiadié gota a gota
una solucidén de la sustancia aceitosa cruda (1'5 g) obte-
nida anteriérmente en tetrahidrofuranc anhidro (20 ml) ba-
jo agitacidén y enfriamiento con hielo, y la mezcla se agi-

t0 a temperatura ambiente durante 1 hora y posteriormente
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1l a temperatura de reflujo durante 4 horas. A la mezcla de
reaccidn se le afiadié acetato de etilo bajo enfriamiento
con hielo para descomponer el exceso de hidruro de litio
y aluminio, y se efindidé después agua y solucidn acuosa -

5 del hidréxido de sodio al 10% extrayéndose finalmente -
con eter, La capa etérea se lavé con agua, se secé y se
evapor$ para eliminar el disolvente, obteniéndose una -
sustancia aceitosa (0'2 g). La sustancia oleosa fué con~
vertida en el correspondiente clorhidrato segin un méto-

10 do convencional y se recristalizd en etanol-eter, para -
dar cristales incolores de clorhidrato de l-etil-2-metil=-
3-(lo,ll-dihidro-SH-dibenzo[a,djciclohepten—S-iliden)-pi-
rrolidina, p.f. 2532 - 255%2C.

15 En resumen, la Patente de Invencidén que se solici-

. ta deberd recaer sobre las siguientes

REIVINDICACIONES
1, Un procedimiento para preparar derivados de l-
20 alquilpirrolidine de la siguiente férmula genersal:
-
X Z *
1 %
N
25
By

~ 11 (1)
w [V
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en la que A es alquileno o algquilideno, uno de los X1 ¥y X2
es8 hidrdégeno y el otro es hidrégeno, haldgeno o alquilo y
R1 Yy R2 son cada uno de ellos alguilo, que comprende redu-
cir un derivado de pirrolidina sustituido con un grupo que
contiene una funcidn carbonilo en la posicidén 1, de la si-

guiente férmula:

A -

R,

(11)

en donde R3es alcanoilo o formilalquilo, y A, X1, X2 vy R1
soh los mismos definidos anteriormente,

2, El procedimiento de acuerdo con la Reivindica-
cién 1, en el que la reaccidn de reduccidén se lleva a cabo
en un disolvente seleccionado del grupo que consiste en -
tetrahidrofurano, eter, dioxano y N-metilmorfolina,

3. El procedimiento de acuerdo con la Reivindica~-
cién 1, en el que la reaccién de reduceién se lleva a cabo
en presencia de un agente reductor seleccionado del grupo
consistente en un hidruro de aluminio y metel alcalino y
un hidruro de metal alcalino y (alcoxi-aleoxi) aluminio,

4, El procedimiento de acuerdo con la Reivindica-

cién 1 parspreparar un derivado de l-alquilpirrolidina -

. seleccionado del grupo consistente en 1,2-dimetil-3-(10,11

~dihidro-5H-dibenzo [a,d}~ciclohepten-5-iliden) pirrolidina;
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1 1-metil-2=-etil-3-(10,11-dihidro-5H~dibenzo 'a,d) ciclohepten~
~5-iliden) pirrolidina; l—etil—2«metil—3-(10,11—dihidro—‘
5H-dibenzo [a.d) ciclohepten-5-iliden)pirrolidina; 1,2-dietil-
3~(10,11~dihidro-5H~dibenzo (a.d) ciclohepten-5-iliden)pirro-

5 lidina; l-etil-2-metil-3-(3-cloro-10,1ll-dihidro~5H-dibenzo
(a.d)ciclohepten—5-iliden)pirrolidina; 1,2-dimetil-3~(3=
metil-io,11-dihidro-5H—dibenzo[a,d]cicloheptenpﬁ—iliden)pi—
rrolidina; l-etil-2-metil-3-(5,6,7,l2-tetrahidrodibenzo
[a.d]cicloocten~12-~iliden)~pirrolidina y 1,2-dimetil-3~

10 (10,10~-dimetil~9,10-dihidroantracen~9-iliden) pirrolidina
¥ las sales de adicidén de las mismas con Acidos farmacéu—
ticamente aceptables, que comprende reducir los correspon=
dientes derivados de pirrolidina (II) sustituidos con un
grupo que contiene una funcién carbonilo eh la posicién 1.

15 5. El1 procedimiento de acuerdo con la Reivindica-
cién 1, en el que el derivado de pirrolidina de partida
(II) se prepara haciendo reaccionar un derivado de pirro-

lidina de la férmula siguiente:

A
20 x/' X
1 2
AN
| R,_
N
H
25 . (II1)

en la que 4, X1, 5Ly R1 gon los mismos definidos en la

Reivindicacién 1, con un dcido carboxilico alifético o

30 / éﬁ=correepondiente derivado reactivo en el grupo carbo~-

~
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xilo, de la siguiente férmula:
R'3 - 0H (IV)

en donde R'3 es alcanoilo,

6. E1 procedimiento de acuerdo con la Reivindica-
cién 5, en el que el dcido carboxilico (IV) se utiliza en
forma de 4cido libre o sal del mismo y la reaccidn se llew
va a cabo en presencia de un agente de condensacidn,

7. El procedimiento de acuerdo con la Reivindice-
cién 5, en el que el derivado de pirrolidina (III) se uti-
1iéa en forma de una sal del mismo y la reaccidn se lleva
a cabo en presencia de una base,

‘ 8. El1 procedimiento de acutrdo con la Reivindica-
cién 1, en el que el derivado de pirrolidina de partida
(II) en el que R3 es formilalquilo, se prepara por reac-

cién de un derivado de pirrolidina de férmula:

A

(111)

en la que A, X1, X2 N R1 gon los mismos definidos en la

Reivindicacidén 1 -con un agente formador de la agrupacién

(/Zi/f%acetal de férmula:
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Ry
Y - A'\ (v)
OR,

en donde A' es alcanilideno, R4 es algquilo e Y es un res—
to de un 4cido, e hidrolizando el derivado l-acetalpirro-

lidina resultante de la siguiente férmla

A

Ry

(V1)

‘L//,OR4 -

~
OR4

en la que 4, X1, Xé ¥y R1 gon los miemos definidos en la
Reivindicacidén 1 y A' y R, son los mismos definidos més
arriba,

9, El procedimiento de acuerdo con la Reivindica-
cién 8, en el que la reaccién del derivado de pirrolidina
(III) con el agente formador de la agrupacién N-acetal (V)
gse lleva a cabo en presencia de un agente de condensacién
bésico,

10, El procedimiento de acuerdo con la Reivindica-
cién 8, en el que la reaccién de hidrdlisis del derivado
de l-acetalpirrolidina (VI) se lleva a cabo en presencia

de un 4cido.
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11. Se reivindica por dltimo como objeto sobre
el que ha de redaer la Patente de Invencidén que se so-
.licita por: "UN PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR DERIVADOS
DE 1-ALQUILPIRROLIDINA".

Todo conforme queda descrito y reivindicado en la
presente Memoria descriptiva que consta de veinte paginas

mecanografiadas.

Madrid, 17 Abril de 1973

BERNARDO UNGRIA
DeDe
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