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Sposéb otrzymywania nowych pochodnych
2,3-dihydro-1H-cyklopenta[b]chinoliny

Przedmiotem wynalazku jest sposéb otrzvmywania nowych pochodnych 2,3-dihydro-1H-
cvklopenta[b]chinoliny 0 ogélnym wzorze przedstawionym na rysunku, w ktérym Y oznacza reszt¢
piperydyny lub pirolidyny, na drodze reakcji zwigzku zawierajacego aktywny atom wodoru w
pierscieniu cyklopentenowym, z drugorzgdowa aming heterocykliczna, jak piperydyna lub piroli-
dyna. Zwigzki otrzymywane sposobem wedtug wynalazku wykazuja wtasnosci charakterystyczne
dla lekéw przeciwdepresyjnych o dzialaniu przeciwserotoninowym.

Sposobem wedlug wynalazku jako zwigzek zawierajacy aktywny atom wodoru w pierscieniu
cyklopentenowym stosuje si¢ 2,3-dihydro-1H-cyklopenta[b]chinoling, ktéra poddaje si¢ dziataniu
drugorz¢dowej aminy heterocyklicznej, jak piperydyna lub pirolidyna, w rozpuszczalniku organi-
cznym, jak alkohol metylowy lub etylowy albo dioksan wzglgdnie w wodnych mieszaninach tvch
rozpuszczalnikéw. Otrzymuje si¢ 2,3-dihydro-3-(1-piperydylo- i -pirolidylometylo)-1H-cyklo-
penta[b]chinoliny w postaci drobnokrystalicznej.

Wynalazek ilustruja nast¢pujace przyklady, w ktérych procenty oznaczaja procenty wagowe,
a stopnie temperatury podano w stopniach Celsjusza.

Przyktad Il. 501g (0,03 mola) 2,3-dihydro-1H-cyklopenta[b]chinoliny rozpuszczano w
12cm? alkoholu metylowego, dodano 3 cm® 30% formaliny i 0,5 cm® tréjetyloaminy oraz wodny
roztwoér 2,3 g pirolidyny zobojgtnionej rownowazing iloscia stgzonego kwasu solnego. Mieszaning
ogrzewano w ciagu 4 godzin w temperaturze 60°. Nast¢pnie oddestylowano pod zmniejszonym
ci$nieniem metanol i cz¢$¢ wody, a pozostatos¢ osuszono azeotropowo benzenem. Suchg pozosta-
fo$é przemyto bezwodnym acetonem (2X15 cm’) i odsaczono rozpuszczalnik. Uzyskano 6,0 g
suchej soli, ktéra rozpuszczono w 30 cm’ wody i po ochtodzeniu do temperatury 0° alkalizowano —
poczatkowo kwasnym weglanem, a nast¢pnie wodorotlenkiem potasowym. Wydzielona wolna
zasadg, po wysuszeniu w temperaturze pokojowej, rozpuszczono w 15 cm® dioksanu i do ozigbio-
nego roztworu dodano st¢zony kwas solny do uzyskania kwasnego odczynu. Wydzielony chloro-
wodorek po odsaczeniu krystalizowano z mieszaniny metanol-dioksan (2:1). Uzyskano
bezbarwne igly dichlorowodorku 2,3-dihyrdo-3-(1-pirolidylometylo)-1H-cyklopenta[b]chinoliny
o temperaturze topnienia 156-161° z rozktadem.
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Analiza dla wzoru C7H2N,CL, (328,28): ' :

obliczono: 0 C—62,76; % H — 6,81; % N — 8,67
otrzymano: ¢ C—6230; % H—698;, % N — 8,40

Przyktad Il. Postgpowano sposobem opisanym w przyktadzie I, uzywajac 8,46g (0,05
mola) 2,3-dihydro-1H-cyklopenta[b]chinoliny, 4,0 cm® (0,055 mola) 37% formaliny i 6,7 g (0,055
mola) chlorowodorku piperydyny. Przez alkalizowanie kwasnym wgglanem potasowym wydzie-
lono wolng zasadg, kt6ra przez rozpuszczenic w benzenie i dziatanie jodkiem metylu przeprowa-
dzono w metylojodek. Po krystalizacji z absolutnego etanolu otrzymano metylojodek
2,3-dihydro-3-(1-piperydylometylo)-1H-cyklopenta[b]chinoliny w postaci ptytek o temperaturze
topnienia 189-190° z rozktadem.

Analiza dla wzoru C,sH;sN,J (408,3):

obliczono: % C — 55.8; % H—6,1; % N — 6,8
otrzymano: % C — 55,9; % H — 6,1, % N — 6,8

Zastrzezenie patentowe

Spos6b otrzymywania nowych pochodnych 2,3-dihydro-1H-cyklopenta[b]chinoliny o ogél-
nym wzorze przedstawionym na rysunku, w ktérym Y oznacza reszt¢ piperydyny lub pirolidyny, na
drodze reakcji zwigzku zawierajacego aktywny atom wodoru w pierscieniu cyklopentenowym, z
drugorz¢dowa aming heterocykliczna, taka jak piperydyna lub pirolidyna, znamienny tym, ze jako
zwigzek zawierajacy aktywny atom wodoru w pierscieniu cyklopentenowym stosuje si¢ 2,3-dihy-
dro-1H-cyklopenta[b]chinoling.
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