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10.

MEMORIA DESCRIPTIVA
El presente invento se refiere a compuestos' ha­

tero cíclicos* Más particularmente el invento se refiere a 
derivados de pirrolidina, a un procedimiento para la pre­

paración y a los preparados farmacéuticos que los contie­

nen.
Los derivados de pirrolidina proporcionados por 

el presente invento son compuestos de la fórmula general

(I)

15.

20.

25.

en donde
*LR representa el grupo 2-tienílico o un grupo fe*- 

nilioo substituido por un grupo amlnioo ter - 

ciario inferior!
R^ y representan cada uno, independientemente! un 

átomo de hidrógeno o un grupo do alquilo infe­
rior y
representa un grupo fenílico que puedo estar 
substituido por halógeno, alquilo inferior, 
alcoxilo inferior, nitro o por amino primario, 
secundario inferior o terciario inferior, con 
la salvedad de que R^ representa un grupo fe - 

nilico substituido por un grupo aminico tercia 
rio inferior cuando R^ representa un grupo fe-
nilioo o fenilicp halo-substituido,
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5.

10.

15.

20.

y sus sales de adioión de ácido.
Los derivados de pirrolidina proferidos propor - 

oiomdos por el presente invento son aquellos oompuestos de 
la fórmula I en donde R representa el grupo 2-tienilico y 
sus sales de adición de ácido* Se prefieren también los 
oompuestos de la fórmula I en donde R^ y R^ representan ca­
da uno un grupo metílico y sus sales de adición de ácido y 
oomo son los compuestos de la fórmula I en donde repre­
senta el grupo p-mctoxi-fenilico y sus sales de adición de 

ácido. Se prefieroi especialmente* la 5-(p-motoxi-fenil)- 
-2* 2-dimetil-3-(2-tionil)-pirrolidina en sus formas isoméri ¡ 
cas* especialmente en la forma ois* y sus sales do adición 
de ácido*

De conformidad con el procedimiento proporcionado 

por el presento invento los derivados do pirrolidina antes 
citados (o sea los compuestos de la fórmula I y sus sales do 
adición de ácido) so preparan reduciendo un compuesto de la , 
fórmula general

2$. o un N-óxido respectivo, si se desea* Mitrando un grupo fonlj-
lico designado con R^* si se desea* convirtiondo una base obj* 
tenida en una sal de adición do ácido* si se desea* separan - 
do una mezcla de isómero cis y trans que puede obtenerse y* 
también si se desea* disociando un racemato obtenido en los



antípodas ópticosi
Tai, coma se utiliza en esta descripción* el tórmi- 

no "alquilo inferior" significa un grupo alquílico de cadena 

lineal o ramificada conteniendo 7 átomos de carbono a lo su­
mo (por ejemplo motilo* etilo* propilo* butilo* pentilo* ho^ 

x ü o  y heptilo). El grupo metílico os el grupo de alquilo ' 
inferior preferido. El tórmino "halógeno" significa flúor* 

cloro* bromo e yodo* prefiriéndose el cloro. El tórmino 
"alcoxilo inferior" significa un grupo do alcoxilo contenicn 
do 7 átomos de carbono a lo sumo (por ejemplo metoxilo* eto- 
xilo* propoxilo* butoxilo y similares). El grupo metoxilico 
es el grupo alcoxílico inferior proferido. El tórmino "amino 
secundario inferior" significa un grupo aminico que compor­

ta un substituyendo alifático inferior (por ejomple un gru­
po de alquilo inferior). El tórmino "amino terciario info - 
rior" significa un grupo aminico que comporta dos substitu- 

yentes alifáticos inferiores o el radical do un anillo N*-he- 
t oro cíclico saturado heptagonal o hexagonal que puedo conte­
ner un átomo de nitrógeno adicional* oxigeno o azufre y qqe 
puedo estar substituido también por* a titulo de ejemplo* 
alquilo inferior o hidroxi-(alquilo inferior) (por ejemplo 
pirrolidinilo* pipcridinilo* morfolinilo* tiomorfolinilo* 
piperacinilo. pioolinilo, N'-metil-piperacinilo y N'-hidro- 

xietil-piperacinilo).
Los compuestos de la fórmula I oonticnon* por lo 

menos* un átomo de nitrógeno básico y pueden formar* por con 

siguiente* sales de adición do ácido con ácidos inorgánicos 
y orgánicos (por ejemplo con ácido clorhídrico* ácido brom- 
hidrico* ácido sulfúrico* ácido acético* ácido suocinico*
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ácido maloico# ácido otansulfónioo# ácido p-toluensulfÓnioo 
y- similares)* Los clorhidratos son especialmente preferí *- 

dos.
Las sales de los compuestos do la fórmula I pue- 

5. den existir también en forma de hidratos# por ejemplo# co- ,
mo mohohidratos o polihidratos (por ejemplo trihidratos).

La reducción de un compuesto do la fórmula II de 
conformidad con el procedimiento proporcionado por este in 

vento puedo llevarse a cabo catalíticamente utilizando un 
10. catalizador de metal noble (por ejemplo platino) o utili­

zando un catalizador de níquel Raney. Cuando se utiliza 
un catalizador de níquel Raney la reducción se lleva a ca­

bo# convenientemente# bajo una presión clovada (por ejemplo 
bajo una presión superior a 2 atmósferas).Cuando se lleva 

15. a cabo la reducción con el empleo do los agentos reducto -
res antes citados los compuestos de la fórmula I se forman# 
predominantemente# en la forma cis (en más del 90%).

Sin embargo# la reducción de un compuesto de la 
fórmula II puedo también llevarse a cabo utilizando hidró- 

29. geno naciente# preparado mediante la acción do ácidos sobro
metales. El hidrógeno puede generarse# por ejemplo# median 
te la acción de un ácido aloanoarboxílico inferior# de pre 

ferencia ácido fórmioo# sobre zinc# especialmente polvo de 
zinc# o sobre hierro# especialmente polvo do hierro. La 

25. reducción con zinc o hierro y ácido puedo llevarse a cabo
a una temperatura comprendida entro alrededor de oac y al­

rededor de 80ao# de preferencia alrededor do 60BC. Cuando 
la reducción so lleva a cabo de conformidad con esto pro - 
cedimiento los oompuostos de la fórmula I so forman# pro -

!
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10.

¡

15.

20.

25.

dominantemente) en la configuración trans.
Sin embargo) la reducción de un compuesto do la 

fórmula II puedo llevarse a oabo también utilizando hidru- 

ros complejos (por ojomplo borohidruro sódico o hidruro de 
litio-aluminio). Cuando la reducción so llova a cabo de 
conformidad con o sto procedimiento los compuestos de la fór 
mula i ge formane predominantemente) en la configuración 

cis.
Cuando so prepara un compuesto de la fórmula I a 

partir de un compuesto de la fórmula II) en donde R^ repre­
senta un grupo fenilico nitro-sub stituido? ontoncos se con­

vierte el grupo nitro en el grupo aminico durante la reduc­

ción.
Cuando so requiero un compuesto do la fórmula I 

en donde representa un grupo fenilico nitro-gibstituido; 

entonces se introduce subsiguientemente el grupo nitro en 
el grupo fenilico. Esto puode llevarse a oabo utilizando 

un agente de nitración tal como el deido nítrico. la nitra 
oión se lleva a cabo* convenientemente) utilizando una mez­
cla do deido nitrico concentrado y ácido sulfúrico coneon - 

trado) de profercnoia mientras se refrigera.
Las sales do adición de ácido de los compuestos 

de la formula I pueden obtenerse a partir do los compuestos 
de la formula I mediante tratamiento con un ácido apropia - 

do.
Una mezcla de isómeros cis y trans de los compues 

tos de la fòrmula I que puede obtenerse) si so desea puedo 

separarse en los isómeros individuales (por ojomplo median­
te cristalización fraccionada). So prefieren especialmente

:



los isómeros cis.
El isómero indosoado obtenido! si so dosoa, pue­

de isomorizarso a travos de un compuesto do la fórmula II, 
Evidentemente la isomorizaoión puedo llovarse a cabo no 
solo sobre la mozcla isomérica sino también dospuós do la 
separación do esta mezcla. La isomcrización comprendo una 
doshidrogenación y una hidrogenación subsiguiente. La dos- 

hidrogonación puede llevarso a cabo, por ejemplo, mediante 
N-halogonación, especialmente N-cloración (por ojomplo con 
un hipoolorito de metal alcalino), y disociación subsi - 

guíente do haluro de hidrógeno utilizando una baso (por 
ojemplo metilato sódico). La pirrolidina asi obtonida se 
reduce luego a los isómeros dosoados do la fórmula I tal 
como so ha doscrito anteriormente.

Un rocomato obtenido puodo disociarso on los an­
típodas ópticos? por ojomplo utilizando un ácido ópticamen­
te activo, tal como ácido dibonzoiltartárico, ácido camfo- 
sulfónico y similares.

En una modalidad proforida dol procedimiento an­
terior so utiliza un material do partida on donde ropro- 
sonta el grupo 2-ticnilico. En otra modalidad proforida so . 
utiliza un material do partida en dondo y Rp roproson - 

tan, cada uno, un grupo motilico. En otra modalidad profo­
rida, so utiliza un material do partida on dondo R4 ropro- 
senta ol grupo p-motoxifonilico. En una modalidad ospocial- 
monto preferida so propara la 5-(p-motoxifonil)-2,2-dimctil 

-3-(2-tionil)-pirrolidina, ospooialmonto on la forma cist d 
una sal do adición do ácido rospoctiva. ,

Los compuestos do la fórmula II anteriores y sus
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25.

sales de adición do ácido y sus N-óxidos son nuevos y se 
apreciará que forman también parte del presento invento. Es 
tos pueden prepararse ciclizando un compuesto de la fórmu­
la general

en donde
R***, R^t R^ y R̂ * tienen el significado antes indica - 

do,ba j o condiciones reductoras y, si se desea* convirtiondo 
un compuesto resultante de la fórmula II en un N-óxido o en 

una sal de adición de ácido.
La ciclización roductiva de un compuesto de la 

fórmula III puedo llevarse a cabo utilizando estaño y ácido 

acético glacial, do preferencia al punto de ebullición do 

la mezcla. Se obtiono* dependiendo do las condiciones utili­

zadas; un compuesto de la fórmula II o un N-óxido respecti­
vo.

Sin embargo-la ciclización roductiva de un com - 
puesto do la fórmula III para obtener un compuesto de la 
fórmula II puede llevarse a cabo también bajo condiciones 
específicas utilizando zinc y ácido alcancarboxílico infe - 
rior, de preferencia ácido fórmico. Sin embargo, en este ca 
so, cuando debe evitarse una reducción adicional a un com - 
puesto de la fórmula I es necesario utilizar una pequeña 

cantidad de zinc y breves tiempos de ciclización roductiva. 
Los compuestos de la fórmula II se obtionon tambión dismi-



muyendo la cantidad del deido o haciendo descender la tem­

peratura.
los compuestos de la fírmala II# proparados de 

conformidad con cualquiera de los procedimientos anterio - 
res pueden convertirse en# forma de por si conocida# en sa­
les de adición de deido o en N-óxidos. Los N-6xidos pueden 

prepararse# por ejemplo# tratando un compuesto de la fór­
mula II con un perdeido o peróxido de hidrógeno.

Los materiales de partida de la fórmula II no 
precisan utilizarse en el procedimiento do este invento en 
Arma aislada y no deben aislarse en todos los oasos. Por el 

contrario es posible obtener un compuesto do la fórmula I 
directamente durante la oiclizaoión re due t iva de un oom - 
puesto de la fórmula III.

Los compuestos de la fórmula III son conocidos.

Los derivados de pirrolidina proporcionados por 
ol presente Invento tienen actividad farmacodinàmica y#por 
óonsiguionte# pueden utilizarse como el ingrediente activo 

en preparados farmacéuticos. Pueden utilizarse Como medica­
mentos en forma de preparados farmacéuticos que los conten­
gan en asociación con un material de vehículo farmacéutico 

. compatible. Este material de vehioulo puede sor un material 

de vehículo inerte orgánico o inorgánico apto para adminis­
tración enteral o parcnteral tal como# por ejemplo# agua# 
gelatina# lactosa# almidón# estearato do magnesio# talco# 

aceites vegetales# gomas# polialquilongLicoles# vaselina# 
etc. Los proparados farmacéuticos pueden adoptar forma só­
lida (por ejornpb de pastillas# grageas# supositorios o cáp­
sulas) o forma líquida (por ejemplo do soluciones# suspon -



siones o emulsiones). Los preparados fármacouticos pueden 
esterilizarse y/o pueden contener coadyuvantes tales como 
conservadores^ estabilizadores! agentes humectantes o emul- 
gentos! sales para variar la presión osmótica o amortiguado­
res. Pueden contener también otras substancias de valor te­

rapéutico.
Los derivados do pirrolidina proporcionados por

el presente invento tienen actividad analgésica sin ser adíe
tivos. Pueden utilizarse! por consiguiente, para el control

del dolor. Asi pues! por ejemplo, el clorhidrato do ois-5-
(p-motoxifenil)-2,2-dimctil-3-(2-tienil)-pirrolidina racómi-
oa exhibe uns do 30 (60 minutos) en la prueba de los re 50 -*
tortijones dospuós do administración oral a ratones. La to­
xicidad pororal aguda do este clorhidrato asciende a 250- 

500 mg/kg (valor de 24 horas) en ratones* Para este clorhidra 
to se ha establecido una D E^ do 153 (60 minutos) mg/kg en 
la prueba do la placa caliente.

Los compuostos do la fórmula I y sus sales de adi 

ción de ácido aceptables en farmacia puede administrarse a 
los seres humanos en dosis Individúalos do alrededor de 50- 
200 mg de una a tros voces al dia< Se profiero la administra 

ción oral.
Los ejemplos que siguen ilustran el procedimiento 

proporcionado por el presente invento:
EJEMPLO 1

Se disuelven 17 g de 2-(p-metoxifonil)-5,5-dimetil 
-4-( 2-tienil)-1-pirrolina en 250 ce de etanol absoluto y se 
trata con 10 g do borohidruro sódico. So agita la mezcla du­
rante otras 6 horas bajo atmósfera de nitrógeno, so evapore.
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bajo presión reducida y so recoge el residuo en agua y se 
extrae con óter. Se seca la fase orgánica sobre sulfato só- ; 
dico y so evapora bajo presión reducida. So disuelve la pi- 
rrolidina residual en etanol y se conviorto mediante la 

5. adición de ácido clorhídrico concentrado en el clorhidrato.
Este se cristaliza en aoetona/éter diisopropílico despuós 

de la separación del disolvente bajo presión reducida. Se 

obtiene el clorhidrato do cis-5-(p-metoxifonil)-2!2-dimo - 
til-3-(2-tienil)pirrolidina de punto de fusión 18HC.

10. la 2-(p-mctoxifenil)-5y5-dimot il-4-(2-tienil)-1-
-pirrolina utilizada como material de partida puede prepa­
rarse como sigue:

Se adiciona en porciones! mientras so agita y du­
rante un periodo de 5 horas! 180 g de polvo do zinc a una 

15- solución de 194 g de 4' -metoxi-4-metil-'4-nitro-3*-( 2-t ienil)
-valerofenona en 400 oc de etanol y 400 co de ácido fórmi - 
00. Durante esta adición se mantiene la temperatura a 48a- 

50ac< Luego so sopara por filtración el fango do zinc y so 
concentra intonsamente el filtrado bajo presión reducida.

20. So recoge el residuo en agua y se alcaliniza com hidróxido
sódico 3-N. So extrae la mezcla oon cloruro do mctilono! so 
lava la fase orgánica con agua# se seca sobre sulfato sódi­
co y se evapora bajo presión roducida. El rosiduo oleoso so 
cromatografía sobro gol do sílice! llcvándoso a cabo la clu 

25. ción primero con benceno puro y luego con mezclas de bcnco-

no/acetona con contenido de acetona en aumento (hasta el 50% 
de acetona). So obtiene 2-(p-motoxifonil)-5!5-dimotil-4-(2- 
-tienil)-l-pirrolina quo fundo a 8430 despuós do rocrista - 
lizaoión en n-hoxnno.

¡i
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EJEMPLO 2

Se disuelven 47 g de 1-óxido do 4-( p-dimetilamino- 
fenil)-5 ! 5-dimetil-2-fenil-l-pirrolina on una mezcla de 400 

cc do etanol y 400 oc de ácido fórmico y so trata en porcio- 
5. nos al tiempo que se agita con 80 g de polvo de zinc. Duran­

te esta adición se mantiene la temperatura a 43&C. A conti­

nuación so agita la mozola durante otras 2 horas! luego so 
separa por filtración el fango do zinc y se ovapora el fil­
trado bajo presión reducida. El residuo se recoge en a guai 

10. so noutraliza con hidróxido sódico 3-N y so extrae con óter.
Luego se soca la fase etérea sobre sulfato sódico y se ova­
pora bajo presión reducida. El residuo se cromatografía so - 

bre gel do sílice! efectuándose la elución primero con ben­
ceno puro y luego con mezclas de benceno/acotona con conte- 

15. nido de acetona en aumento (hasta el 50% do acetona). De es­
te modo se obtieno trans*-3-(p-dimet üaminof cnil) -2i 2-dimetil 
-5-fenil-pirrolidina que funde a 108R-109RC después do cris­

talización en n-hoxano.
En la cromatografía so obtiene también 5i5-dimetil 

20. -2-f enil-4-( p-dimot üaminof onil ) -1-p irrol ina que se trata
ulteriormente tal como se describo en ol ejemplo 3 que sigue.

El 1-óxido do 4-(p-dimetÜaminofonil)-5i5-dimetil- 
-2-fonil-l-pirrolina utilizado como material de partida pue­
de prepararse en la forma siguiente:

25. So disuelven 120 g de 4-metil-4-nitro-3-(p-dimetil-
aminofenil)-valorOfonona on una mezcla do 1 litro de etanol 
y 1 litro do ácido fórmico. A esta solución so adiciona on 
porciones! mientras so agita y durante un periodo do 8 horast 
50 g de polvo de zinc! tomando precaución de que la tempera -



tura no exceda de 58sc. Se agita la mezcla durante otras 12 
horas y so trata de igual modo con 50 g do polvo de zinc. A 

continuación se sopara por filtraoión del fango de zinc* so 
diluyo el filtrado con agua y se neutraliza con hidróxido 
sódico mientras se enfria con hielo. Se oxtrae la mezcla 

con cloruro do metilcno# se seca la fase orgánica sobro sul­
fato sódico y se separa el disolvente bajo proslón reducida. 

Se hierve el residuo en reflujo durante un breve tiempo en 

éter de petróleo de elevado punto de ebullición (fracción 
do 8oa a 105SC). Luego se decanta del aceito oscuro no di­
suelto y se decolora la solución de éter do petróleo con car 
bón activo. Con el enfriamiento cristaliza el 1—óxido do 4- 
-(p-dimotilaminofenil)-5?5-dimotil-2-fenil-l-pirrolina.

EJEMPLO 3
Se disuelven 16 g de 5#5-dimetil-2-fcnil-4-(p-di- 

metilaminofenil)-l-pirrolina en 300 cc do ctanol absoluto y 
so trata con 16 g do borohidruro sódico. Se agita la solu - 

oión bajo nitrógeno a la temperatura del ambiento durante 14¡ 
horas- Se evapora a continuación hasta sequedad bajo presión# 
reducida y so suspendo el residuo enagua mediante intonsa ' 
agitación. So separa por filtración el constituyente no di- 
suelto) se soca y se rocristaliza, primoro en n-hexano y 
luego on éter diisopropílico So obtiene cis-3-(p-dimetil- 
aminofonil)-2*2-dimctil-5-fonil-pirrolidina do punto do fu­

sión 1173- U 8eC.
EJEMPLO 4

Se alcaliniza una solución do 7 g do clorhidrato 
do 2-(p-motoxifenil)-5 * 5-dimotil-4-(p-dimotilaminofonll)-l- 
-pirrolina en agua con hidróxido sódico 3-N y so extrae con



cloruro de motlleno. Se lava la fase orgánica con agua y so 
seca sobro sulfato sódico. So reoogo el aceito que queda 
después de la separación del disolvente en 150 cc de ctanol 
absoluto y so trata la solución con 5 g do borohidruro só­
dico* Luego so agita la mezcla a la temperatura del ambien­

te durante 12 horas bajo nitrógeno* A continuación so ovapo 
na la mezcla hasta soquodad bajo presión reducida y so sus­

pendo ol residuo on agua mediante intonsa agitaoión. So so­
para por filtración ol constituyente no disnolto; se soca 
y se rocristaliza on n-pontano. Se recoge la baso asi puri­
ficada on ácido clorhídrico o tanólico, so evapora do nuevo 

hasta sequedad bajo presión reducida y so rocristaliza ol 
rosiduo en etanol/aootona. Se obtiene diolorhidrato de cis- 
3-(p-dimetilaminofenil)-2*2-dimctil-5-(p-motoxifcnil)-pirro 
lidina do punto do fusión 18030.

El clorhidrato de 2-(p-metoxL fonil)-5 * 5-dimo til— 
-4-(p-dimotilaminofcnil)-1-pirrolina utilizado como mato - 

rial do partida puedo prepararse como sigue:

Se disuelven 70 g do 4'-motoxi-4-mctil-4-nitro-3- 
-(p-dimetilaminofcnil)-valerofenona en una mezcla do 600 cc 

de etanol y 600 cc do ácido fórmico. A esta solución so adi 
ciona* en porciones! 120 g do polvo de zinc durante un pe - 
riodo de 30 horas y mientras se agita y manteniéndose la mez 
cía a 603C durante todo el tiempo en parto mediante refri - 
geración y en parto mediante calentamiento. Luego se separa 
por filtración el fango de zinc# so diluyo el filtrado con 
agua y so alcaliniza con hidróxido sódico mientras so enfría 
con hielo. Se extrae la mezcla con cloruro do motileno; so 
seca la fase orgánica sobro sulfato sódioo y so sopara ol
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disolvente bajo presión roducida. Se suspende el residuo en 
acetona a oso mediante intensa agitación. Se separa por fil 

tración el constituyente no disuelto* óxido de 2-(p-metoxi- 
fenil) -5 * 5-dimotil-4-(p-dimetilaminof enil) -1-pirrolina, y 

5- se evapora el filtrado bajo presión reducida. So recoge el

residuo en deido clorhídrico diluido y so extrae con cloru­
ro de metileno hasta que la fase orgánica resulta incolora. 

Se alcaliniza la fase acuosa con hidróxido sódico 3-N y sé 
extrae de nuevo con cloruro de metileno. So lava la fase qr 

10. gánica con agua y se seca sobre sulfato sódico. Después de

evaporación del disolvente bajo presión reducida queda un 
aceite que se recoge en ácido clorhídrico etanólico. De es­
te cristaliza a -18SC el clorhidrato de 2-(p-mctoxifenil)- 
-5f5-dimetil-4-(p-dimetilaminofenil)-1-pirrolina de punto 

15. de fusión 225^0 (descomposición)
Los ejemplos que siguen ilustran los proparados 

farmacéuticos típicos proporcionados por el prosente inven­
to:

EJEMPLO A
20. se produjoron pastillas conteniendo los ingredien­

tes siguientes :
Clorhidrato de 5-(p-mctoxifenil)-2* 2-dimotil- 

-3-(2-tienil)-1-pirrolidina (ingrediente

activo) 130*0 mg

Manitol 100*0 mg

Almidón de maíz 145*0 mg

P ol jvinilpirrolidona 15*0 mg

Talco 9*0 mg

Estearato de magnesio __1*0 mg
400*0 mg
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5.

10.

15.

20.

25.

Se mezcla el ingredionto activo con el manitol y 
una parte del almidón de maíz y so tamiza. So granula la 
mezcla en polvo resultante en la forma usual con la pollvi- 
nilpirrolidora} quo se disuelve en un disolvente apropiado 
y so seca. Los ingredientes restantos so oomblnan luego y 
so comprimo la mezcla resultanto para formar pastillas de 
tamaño apropiado.

EJEMPLO 6
Una solución para inyección so obtiene disolvien­

do 130 g de clorhidrato do 5-(p-metoxifenil)-2)2-dimetil-3- 
-(2-tionil)-1-pirrolidina en 1 litro do agua para inyección. 
So filtra la solución para eliminar las briznas al tiempo 
que se gasea con nitrógeno y se envasa en ampollas do 1 cm-3, 
también mientras so gasea con nitrógeno. Se cierran las am­
pollas y so esterilizan en una autoclavo de vapor a 120se 
durante 20 minutos.

REIVINDICACIONES
Descrito el objeto del presonto invento se decla­

ran nuevas y de propia invención las siguientes reivindicacio 
nos con prioridad do la solicitud do patento austríaca núm.
A 5490/76 de 26 de julio do 1976.

1.- Un procedimiento para la preparación de de­
rivados de pirrolidina; de la fórmula general

RÍ

HN (I)

R3^
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5.

10#

15.

20.

25.

en donde

&** representa el grupo 2-tienilioo o un grupo fo- 
nílico substituido por un grupo aminico tercia 
rio inferiorT

R^ y R^ representan) cada uno y independientemente) un 
átomo de hidrógeno o un grupo de alquilo infe­
rior y !

R̂ * representa un grupo fenilico que puede estar ¡ 
substituido por halógeno) alquilo inferior) 
alcoxilo inferior) nitro o por amino primario)

secundario inferior o terciarlo inferior)
1con la salvedad de que R representa un grupo 

fenilico substituido por un grupo aminico ter­
ciario inferior cuando R^ roprosenta un grupo 
fenilico o fenilico halo-substituido) 

y sus sales de adición de ácido) caracterizado porque com - 
prende reducir un compuesto de la fórmula general

(II)

o un N-óxido rcspoctivO) si so desea) nitrar un grupo do fe 
nllo designado con R^i si so dosoa) oonvortir un baso obte­
nida en una sal do adición do ácldO) si so doson) separar 

una mozcla do isómoro cis y trans quo puodon obtonorse y) 
tambión si so dosoa) disociar un racomnto obtenido on los 
antípodas ópticos.

2.- Un procedimiento) do conformidad con la
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reivindicación 1, caracterizado, en su. realización porque 

se utiliza un material de partida en donda.B^ representa 
el grupo 2-tien¿lico.

3--* Un procedimiento, de conformidad con la
5, reivindicación 1 o la reivindicación 2, caracterizado en 

su realización porque se utiliza un material de partida 
en donde R y R^ representan, cada uno, un grupo metílico.

4. - Un procedimiento, de conformidad con cual­
quiera ds las reivindicaciones l a ß  inclusives, carao-

id. terizado porque en su realización se utiliza un material
de partida en donde R^ representa el grupo p-metoxif etí­
lico.

5. - Un procedimiento, de conformidad con cual­
quiera de las reivindicaciones 1 a 4 inclusives, caractari-

1$. zado porque preferentemente se obtiene 1 a 5 (p-metoxif o- 

nil)-2,2-*dimetil-3-( 2-tienil)-pirrolidina o una sal de 
adici.ón de ¡ácido respectiva.

6. - Un procedimiento, de conformidad con cual­

quiera de las reivindicaciones 1 a 4 inclusives, caracte-
20. rizado porque también preferentemente se obtiene la cis- 

-5-( p-metoxif añil )-2,2-dimetil-3-( 2-ti enil)-pirroli dina 
o una sal de adición de áoido respectiva.

7. - Un procedimiento para la preparación de de­
rivados de pirrolidina.

25. Segán se describe y reivindica en la presente
maaoria descriptiva que consta de 19 págLnas foliadas y 
escritas a máquina por una sola de sus caras.
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