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El presente invento se refiere a un nuevo procedi-
.miento para la obtencidn de 2-(3~-tenil)-l, 4,5-trimetil-
—1,2;3,6—teﬁrahidropiridina de formula I y sus sales de add
cibn con dcidos farmacoldgicamente aceptables, por ejemplo

.el hidrocloruro.

(1)

El compuesto de £bérmula I se describid por primera
vaez con la referencia VI en la solicitud de pam%nte espafio+
la n® 452,700 perteneciente a la firma soliéitante; presen
tada en 26-10-76 en la que se reivindica un primer procedi
miento para su preparacidn, y en donde se describen sus
propiedades farmacollgicas.

E]l compuesto mencionado es una sustancia de posi-
ble interés como analgésico, que se prepara por reaccidn
entre el bromuro de 3-tenil-magnesio y la 2-ciano-1,4,5-
~trimetil-l,2,3,6-tetrahidropiridina.

Ia reaccidn se resliza en condiciones de alta dilu
cidn y. en atmbsfera inerte en ol seno de &ter anhidro man—
tenido a temperature de reflunjo. Tras extraer con un digole
vente orgénico se obtiene el compuesto de férmule I que se
caracteriza en forma de hidrocloruro.

El siguiente ejemplo se da sbdlo a titulo de ilus-

- L . . P -
tracion y en ningiin modo debe considerarse como limitativo

del alcance del invento.
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“150 ml de disolucidn acuosa de cloruro emdnmico y hielo y

14057,

Hoju nam,

Ejemplo: Qbtencibn de 2-(3~tenil)-1,4,5—trimetil=l,2,3 6=

=tetrahidropiridina (I).

Para la oblencion de cloruro de 2-tienilmagnesio
8@ ha utilizado el “reactor ciclico modificado” que consta
de una columna de flujo continuo provista de un embudo de
decantacidn, refrigerante y matraz de reaccidn. Se empague
ta la columnz del reector con 70 gr. de magnesio en viru-
tas alternando con ligeras capas de cloruro mercurico y se
cubre con una disolucidn saturads de cloruro mercirice en
éter anhidro. Se deja en reposo durante 48 h. y a continua
cion se introducen en el matraz 250 ml. de éter anhidro y
g6 hace refluir durante 2 h;ﬁ‘Se sugtituye el matraz por
otro provisto de agitacidén mecdnica en el que se introdu-
cen 5,5 gr. de 2-ciano-1,4,5-trimetil~1,2,3,6-tetrahidro~
piridine disueltos en 75 ml. de é&ter anhidro. En un embudo
de decantacidn se disponen 8 gr. de bromuro de 3~tenilo di-
sueltos en 7% ml. de éber anhidro. Se afiaden unas gotas de
la disolueidn de halogenuro sobre la columna do magnesio y
cuando se aprecia que se ha iniciado la reaccidn se calien
ta el matraz a la temperatura de reflujo, prosizuiéndoge
la adicidn lentamente durante 3 h. Durente todo el prdceso
se mantiene la atmlsfera de nitrdgeno en el sistema. Fina-
lizade le adieidn se prosiguc 1a agitacidn durante 4 h. a
le temperatura de reflujo y 1 h. a temperatura ambiente,

el cabo de las cuales la digolucidn etérea se vierte sobre

se alcaliniza con hidrdxido aménico concentrado. La diso-
Jucidn etéres se decanta y se extrae con deido clorhidrico

al 10%. TLa capa acuosa se alcaliniza con hidrdxido ambni-
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co concentrado y se extrae con éfer. El extracto etéreo de
-secado con sulfato magnésico y evaporado proporciona 5,5
gr. de un aceite que gseo purifica por destilacidn, recogién
dose 1,8 gr. (rendimiento 21%) de 2-(3-tenil)-1,4,5~trime-
t11-1,2,3,6~tetrahidropiridina (I) (p.e. 75-8520/0.06 mm
Hé). Se precipita el hidroclorurc que recristalizado de
acetona~éter tiene un punto de fusidn 153-58C. ‘
Andlisis calculado para ¢ H HSCl :,d=60,56; H= 7,823

N= 5,42; 5= 12,43, Cl= 131%5§0Hallado: C= 60,37; H= 8,09;
K= 5,40; S= 12,32; Cl= 14,17
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RETVIUDICACIONES

Ios puntos de inveneidn propia y nueva que se pre~
sentan para que sean objeto de esta éolicitud de Patente
de Invencidn en Espafia, por VEINTE afios, son los que se ro-
cogen en las reivindicaciones siguientes:

12,~ Un procedimiento para la obtencibn de 2-(3-
*tenil)~1,4,5-trimetil~l,2;3,6-$eﬁrahidropiridina de la

formula I

CH
(1)°

caracterizado porque se hace reaccionar bajo atmdsfers
inerte y en condiciones de alta dilucidn el bromuro de

3-tenil-magnesio de la formulas
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con la 2-ciano-1,4,5-trimetil~1,2,3,6-tetrahidropiridina,

de formula

porque tras extraer cou disolvente orgdnico se obtiene el
compuesto I que se purifica por sucesivas recristalizacio-
nes de su hidrocloruro. '

28 ,- Un procedimiento para la obtencidn de 2~(3-
—tenil)~1,4,5~trimeti;~l,2,3,6-tetrahidropiridina.

Tal y como se ha descrito_en la liemoria que antecg
de y con los fines que se han especificado.

Esta Memoria congta de cineco hojas escritas a ma-

quina por una sola carsa.

Madrid, 20.JUN 1877
PJA.

Alberto/de Elzabury
Por Po
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