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MEMORIA DESCRIPTIVA

correspondiente a la solicitud de concesién de una

PATENTE DE INVENCION

SOLICITANTE: HOKURIKU. PHARMACEUTICAL CO,, LID. ... ..
RESIDENCIA: 1=Chome , %~14, Tatekawacho, Katsuyamashi,

PUKUT, J8000 e o

ENUNCIADO: UN..PROCEDIMIENTO DE. PREPARACION.DE.UN.

COMPUEBTO ESPIRQs o o o s e

Prioridad; Patente . J8ponesa n 48-141178 del, . 19-12-73
l.a.
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Esta invencidén se refiere a un nuevo compuesto espiro
que posee actividad farmacéutica y a un procedimiento para su
preparacién, Mas especialmente, esta invenciln se refiere a

un nuevo compuesto espiro de férmula:

N

(CHo)p
ey

CHy

(1)

donde n es el nimero entero 1 6 2 y a sus correspondientes
sales de adicidn de 4cido, farmacéuticamente aceptables.

De acuerdo con esta invencién, él compuesto de fér-
mule (I) puede ser preparado tratando un compuesto espiro de

férmulas

(11)

donde n es el definido anteriormente, con un agente reductor.
Puede emplearse hidruro de litio y aluminio como agente reduc-
tor en este invento. Los disolventes preferidos son éter anhi-
dro, tetrahidrofurano, dioxano, etc, La reaccidén se 1lleva a
cabo preferiblemente a temperaturas priximas al punto de ebu-
1licién del disolvente.

El producto de acuerdo con esta invencidn puede ser
convertido, con un 4cido orginico o inorganico, en las corres-
pondientes sales., Son ejemplos especificos de los 4cidos que
pueden utilizarse el &cido clorhfdrico, &cido bromhfdrico, &ecil

do oxAlico, &cido citrico, Acido tartdrico, &cido succinico,
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ete.

El compuesto (I) producido de acuerdo con esta inven-
cibén presenta actividad analgésica, anti-histaminica y espast
molitica y efectos sobre el aparato circulatorio. ELl compues+
to (I) de esta invencidn es adecuado para uso como agente
farmacéutico y es Gtil también como intermediario de otros
agentes farmacéuticos.

Anora serd explicada la invencidn précticamente mediar~
te los siguientes ejemplos.

BEJEMPLO 1
1',4'—Dihidro—1~metil~espiro[piperidin~2,3'(2'H)quinoleinﬂ

A una suspensidn de 0,1 g de LiAlH# en 10 ml de Et,0
se aflade gota a gota una solucién de 0,1 g de 1',4'~dihidro-
1-mentil~espiro~piperidin~2,3'(2'H)quinoclein-2'=~ona en E%50,
con agitacidn y se calienta a reflujo durante 16 horas.

El exceso de‘LiAlH4 se descompone oon agua, Se decan—
ta la capa etérea y la capa acuosa se extrae con Etao. Se
combinan las capas etéreas, se lavan, se secan y evaporan.
El producto obtenido se recristaliza em iso-Pr,0, p.f. 89~
90°c,

-

Anflisis elemental para Cy,HyoNp:

Caloulado s Cy 77,73; H, 9,395 N, 12,95

Encontrado: ¢, 77,56; H, 9,37; N, 12,79

El siguiente compuesto sge obtiene de forma similar.
i) 1',4'-dihidro-1—metil—espiroEpirrolidin—2,3'(2'H)quino-

leina], p.£. 100-101° (iso-Pr,0).

En resumen, la Patente de Invencién que se solicita
deberd recaer sobre las siguientes:

REIVINDICACIONES

!

1. Un procedimienfo de preparacidon de un compues-
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to espiro de formula:

H
N\\‘/
(c 2)n
/
CH3

donde n es el nimero entero 1 & 2 y las correspondientes sa-|
les farmaceuticamente aceptables, cuyo procedimiento consis-

te en reducir un compuesto espiro de fromula:
H

0 N
(c\_z?uiN

!

O
donde n esg el definido anteri ormente y convertir el producto
en las sales corregpondientes.

2. Un procedimiento segin la reivindicacién 1,
en el cual el producto obtenido es 1', 4'-dihidro¥l-meti1-
espiro[iiperidin—E,;'(2'H)-quinoleina].

3., Un procedimiento segin la reivindicacién 1,
en el cual el producto obtenido es l',4'-dihidro-l-metil-
espiro[birrolidin-2,3'—(2'H)quinoleina].

4. Se reivindica por Gltimo como objeto sobre
el que ha de recaer la patente de invencidn que se solicita

por: UN PROCEDIMIENTO DE PREPARACION DE UN COMPUESTO ESPIRO.
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Todo conforme queda descrito y reivindicado en
la presente memoria descriptiva que consta de cinco péginas

mecanografiadas.
Madrid, 18 de diciembre de 1.974
BERNARDQ UNGRIA
p'p‘:
(.~
/ﬂ
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