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H o j a  n t 'n n . 2 14057

El presente invento se re fie re  a la  obtención de 

dos derivados de 2 -(2 - t  e n il) - t  etrahidropiri dina, concreta­

mente la  2 - (2 -te n il) - l ,4 -d im e t i l- l ,2 ,3 ,6 -te tra h id ro p ir id i-  

na de fórmula I y la  2 - (2 -t e n i l ) -1 ,4 -á im e t i l - l ,2 ,5 , '6-tetra- 
h idropiridina de fórmula I I ,  así como a la  de sus sales de 

adición  con ácidos farmacológicamente aceptables por ejem­

p lo  lo s  h idrocloruros. CH,

Los compuestos antes mencionados son sustancias 

con posib le  interés como analgésicos y aparecen con las re 

ferencias V y VI, respectivamente, en las so licitud es de 

patente españolas nos. 441*142 y 441.143) ambas perteneció! 

tes a la  firma so lic ita n te , presentadas e l  20 de Septiembre 

de 1.975) en las que se describen dos procedimientos d is ­

tin tos  para la  preparación de dichos compuestos, a s í como 

sus propiedades farmacológicas como analgésicos.

Los compuestos citados se obtienen, de acuerdo con 

e l método del invento, por reacción entre e l cloruro de 

2-tenilmagnesio y la  2 -ciano-1 , 4 -d im etil-1 ,2 ,3 ,6 -tertrah i 

dropiridina. La reacción se rea liza  en condiciones de a lta  

d ilución  y en atmósfera inerte en e l seno de éter anhidro 

mantenido a la  temperatura de r e f lu jo . Tras extraer con 

un disolvente orgánico se obtiene una mezcla de lo s  com­

puestos I  y I I  que se separan por sucesivas re cr is ta lisa —
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ciones de sus hidrocloruros.

El siguiente ejemplo se da solo a t ítu lo  de ilu s ­

tración  y en ningún modo debe considerarse como lim itativo 

d e l alcance del invento.

Ejemplo: Obtención de 2 -(2 -te n il)-1 .4 -d im e til-1 .2 .1 ,6 -te tr ;

hidropiridina ( I )  y de 2 -(2 -te n il)- l ,4 -d im e t 'i l-1 .2 ,5 .6 -te - 

trahidropiridina ( I I )
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Para la  obtención del cloruro de 2-tenilmagnesio 

se ha u tilizad o  e l  "reactor c í c l i c o  modificado" que cons­

ta  de una columna de f lu jo  continuo provista de un embudo 

de decantación, refrigerante y matraz de reacción . Se em­

paqueta la  columna del reactor con 70 gr . de magnesio en 

virutas alternando con ligeras capas de cloruro mercúrico 

y se cubre con una disolución saturada de cloruro mercúri­

co en éter anhidro. Se deja en reposo durante 48 h . y a 

continuación se introducen en e l  matraz 250 mi. de éter an 

hidro y se hace r e f lu ir  durante 2 h . Se sustituye e l matraz 

por otro provisto de agitación mecánica en e l  que se intro 

ducen 12 g r . de 2 -c ia n o -l,4 -d im e til-l ,2 ,3 ,6 -te tra h id ro p ir i 

dina d isueltos en 150 mi., de éter anhidro. En un embudo de 

decantación se disponen 14 gr. de 2 -clorom etil-tio fen o d i­

sueltos en 100 mi. de éter anhidro. Se ahaden unas gotas de 

d isolución  del halogenuro sobre la  columna de magnesio y 

cuando se aprecia que se ha in iciado la  reacción se ca lien ­

ta  e l matraz a la  temperatura de r e f lu jo , prosiguiéndose la  

adición lentamente durante 3 h . Durante todo e l  proceso se 

mantiene la  atmósfera de nitrógeno en e l  sistema.

Finalizada la  adición se prosigue e l r e flu jo  duran
30
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te  4 h . ,  &1 cabo de las cuales la  disolución  etérea se v ier  

te  sobre 150 mi. de d isolución  acuosa .de cloruro amónico y 

h ie lo , y se a lca lin iza  con hidróxido amónico concentrado.

La disolución  etérea se decanta y se extrae con ácido o lor  

h ídrico  a l 10%. La capa acuosa se a lca lin iza  con hidróxido 

amónico concentrado y se extrae con éter . El extracto eté­

reo desecado con sulfato magnésico y evaporado proporcio­

na 10,9 g r . de un aceite  que d estila  (p .e . 97-106ec/ 0.02 

mm Hg) para dar 4,1 gr . de mezcla de 2 -(2 -te n il)- l ,4 -d im e - 

t il- l ,2 ,3 ,6 -te tra h id ro p ir id in a  ( i )  y 2 -(2 -te n il)- l ,4 -d im e - 

t il- l ,2 ,5 ,6 -te tra h id ro p ir id in a  ( I I ) .  Rendimiento global de!, 

proceso 22%. De dicha mezcla se p recip ita  e l  hidrocloruro 

que recr ista liza d o  varias veces de acetona-éter proporcio­

na e l compuesto I I  puro en forma de h idrocloruro. Punto de 

fusión  108-93C. (acetona-éter). A nálisis calculado* para

C H C1NS. 1/21-1 0: C= 57,00; H= 7,57; N= 5,54; Cl= 14,04* 
12 18 2

20

Encontrado : C= 57,24; H= 7,57; N= 5,56, Cl= 14,05.

Las aguas madres de la  primera cr is ta liza c ión  se 

concentran y tras varias recr ista liza cion es  del só lid o  re­

sultante, proporcionan e l hidrocloruro del compuesto I ,  do

punto de fusión  137-9^0. A nálisis calculado para C H C1MH:
12 18

C= 59,11; H= 7,44; N= 5,74. Encontrado: 0 . 58,90; H= 7,57; 

N= 5,50*
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REIVINDICACIONES

Los puntos de invención propia y nueva que se 

presentan para que sean objeto de esta so lic itu d  de Paten­

te  de Invención en España, por VEINTE años, son lo s  que se 

recogen en las reivindicaciones siguientes:

l a . -  Un procedimiento para la  obtención de do 

derivados de 2 -(2 -ten il)-te tra h id rop ir id in a , la  2 - (2 -te n il)  

-l ,4 -d im e til-l,2 ,3 ,6 -te tra h id ro p ir id in a  de fórmula I y la  

2 -(2 -te n il)- l ,4 -d im e til- l ,2 ,5 ,6 -te tra h id ro p ir id in a  de fó r ­

mula II
CH? CH,

(II)

caracterizado porque se hace reaccionar bajo atmósfera iner 

te  y  en condiciones de alta  d ilución  e l cloruro de 2-teniJL 

magnesio de fórmula

g CI^MgCl

muía

con 2 -c ia n o -l,4 -d im e t il- l ,2 ,3 ,6-tetrahidropiridina de fór-
j*3

N =  C

CH^
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y porque tras extraer con un disolvente orgánico se obtie­
ne una mezcla de los  compuestos I y II  que se separan por 

sucesivas crista lizacion es  de sus hidrocloruros.

2 § .-  Un procedimiento para la  obtención de dos de­

rivados de 2 -(2 -ten il)-te tra h id rop ir id in a .

Tal y como se ha descrito  en la  Memoria que ante­
cede y con lo s  fines que se han especificado.

-Esta Memoria consta de se is  hojas escritas a máqui
na por una so la  cara
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