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Gorde kg ¥ X, slgnifican grupos slqu
E

gueles o cdistintos con 1 hasta 4 4%omos de carbhOe

no § juuto con el &tone de aitrdgsno un anillo pi-

neridinico, si un indol sustituidos de 1ls “drmuls

e (1
H
Gdonde x significa un grupo de proteceidn ulterior-

merte disociable, se reaccionznn con 4ihszlogenuro
del fcido oxdlico ¥ despuds con una aming Sscunde-

’

ria de la formule genersl IIT

HE
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2 .
donde h ¥ E  tilenen el misno slgnificado como srri-

2
e, el nroducto de resccidn se reduce

A
]

y el grupo
nrotegido se disocis gsepin nétodos conocidos,

Los nuevos derivados del indol de la “6r
mala T son, a bvemperstura de ambiente, compucstos

sdlidos, cristalizados y forman con dcidos indrga-

nlcos ¥y orgdnicos sales estebles solubles el &gud,
Con le resccidn segtn Leller (Acide acético gzlacis
conteniende cloruro de hierro III v dcido sulfdiico
conc, ) Adn una rezccidn Ge color nositiva,

Log ievos compuestos se ceracterizan por
interesantes vropiedades farnmecodindmicas de apli-
cacibn teraneutica, Eenecialmente ejercen uns estie
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milacidn del sigbtema nervioso sinpitico central, lo
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nea, 2usnento Ge lz Tenperstura vy auwer-

o Ge la glucenia, asf como una retencidn ds lpg ac—
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ja

tivided del inrtestino, ademas fomenten los reilejos
espinales, Uinultdnesmente, lzs susbtanciss sctden
en ligsro grado trancuiliszaedoras e impulso-retenti-

vas, Lebido 2 sue proviedudes sedantes y central

vegetalivas e lmphulso-retentivas ge pueden enplesy

pere el tratémlentos de distintas enfermedades pai-
cuicaes, wsles como, mnbe todo, reurosis forzosagy
zaf como Zsvresiones, malesteres y estados de mie~

dog de gonswels neurdbica y wuicdtica, Lo Nuevos

roale T puestran uns

Cw

derivedos de indol de la £
toxicidad ruy reducidas, lraciicamente se a’sorben
cegl cusntitativamente 1nor el orgenisno y se emplean
nrefererntemnente Dara administracidn.peroral, nero
iguslmente se pueden sdministrar en Jorma subcuténea
irtremuecular o intravenosa, De hen de enmpdlear en la
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pim, vero tembién son valiosos wroductos inter—
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medios wsra le prevsraseidn de medicamentos,
Bl orocedinlento se efecida nreferentenente

de l2 sipuiente manere:
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se disuelve por ejemnlo, 4=benciloxi-indol
(#8rmila TI: X = bencilo) en éber, & brja temperatu~
re se mezelu 1o solucidn wrimereresnte con cloruro
zelflico v dGesmuds con onine dinetflics libre de
gun v termineda la reaccldn se filtra el roducto
da rescecidn a temneratura de anmblente, lavéndose ern=
vonces con syue ol cloruro sménico sustituldo que e

ocvuiene como producto secundario,
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Wl emide Ginetdlice del deido /[ 4=benciloxi-
indolilo~(3) 7- zlioxilico obtenido se reduce con hi-
druro Ge litio-aluminio en dioxanc w08,, el rroducto

1o reducclln se aigle segln el méiodo wgual v se
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soluecidn nmetsnblica, con »Huladio en ung ginbafera

e hiGrdgeno, Terminwsds lu recepcidn de nidrdzeno

a

se ueue lipnlar el compuesto por ejemplo, por subli-
nacién &n alto vacfo o por crigtalizecidn,
In log sizuientes ejemplos, que aclaran le
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3000n3 Ge dter vy agitando & una tawneratura de
0 -~ 32 seé ;ovesn ©

autos desouds de terninad (OTe : BEIegEN, en-
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e 31@QHO¢ ainntos @ beq”a_uud_m e gimuLenve ¥y se

siltra, Lo precivitreidn se leve bien con sgua v la
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e gon v e N T T . . . . oo g o Ty e 2
nerve lonsoluble sn agus g€ ert vaclio, He obble-

1to gus se recrigbs-

tanol hajo lenta sdi-
cidn de dher Ce weirbleo. P F. 148-1308., Una solucidn

ie dinet{lice del dcido / 4-bencilo~

3

de 4 g. de 1o ani

de

xi-indolilo~(3)7 =-glioxilico obtenido en 80cm
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dioxeno abs, se gotean, agitando enérgicemente,
a una solucidn de 5 g; de LiAlH4 en 100 cm3 de
dioxano abs., y la mezcle se agita al reflujo durante
24 horas a temperatura de ebullicidn, E1l complejo
y el agente de reduccidn en exceso se descomponen'
con metanol y solucidén de sulfato sédico saturada,
se filtra, el filtrado se agita entre solucidn de
dcido tértrico y éter. Despuds de le liberacidn usual
y alslemiento de la base se obtiene un aceite
gsolidificante Que pare la separacién de los produc-
08 secundarios se filtra en solucién benzdlica a
través de una columna de éxido de aluminio, De esta me~
ners se obtiene un aceite incoloro que de éter/é-
ter de petrbleo cristaliza en prismas del punto de
fusidén 119-12le, o

Une solucidn de 4 g, de 4-benciloxi-dimetilotrip-
tamine en 100 cm3 de metanol se agite con 2 g. de pa~
ladio sobre vehiculo de 8xido de aluminio e hidrd-
geno, Termiﬁada la recepcidén de hidrégeno se eva-
pore el filtrado haste secar, El residuo se subli-
ma en alto vacfo & 1302 y se obtiene asi la 4-hidroxi-
dimetilotriptemina blanca como la nieve gue funde
a 173-1762 , Reaccidn de color seg. Keller : azul,

Una sblucidn de 5 g. de 4—benciloxifindol
en 120 cm3 de éter se mezcla a =5 hasta -T7¢, agitane
do; con 4 cm> de cloruro oxelilico. La mezcle se de-
ja reposar durante 1 hore a =52 y entonces, a esta
temperatura se gotean, agitando, una solucidén de

20 cm3 de amina dietilica libre de ague en 20 cm3
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s éter, Desvuéy de 2 horas

tacibn se lava con ggua
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6,3 5_ de Li;ul}'. ge

goten egitando una solucidu

t{lica del decido / d-benciloxi-

lico y =ze hderve &i reflujo
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nuecidn se mezcle con netan

g o il

sédico satursdo, se filtrsa,

entire dter v solucidn de dei

foito /4-benciloxi- 'rxo1ilo—(3;;2glioxilico, 1NE0-
e

2 agua, fe recrigltalisa ¢

ge filtra, la

v el amida distilica del

dlsuelven en 15C cn
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de dioxnno abg., o tenperatura de sbhullicion se

ae 4,9 g, de emide die-
indolilo~(3)/=&1i

Gurente 24 horasg, L CORGIe
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v el filtrado se

sclucidn dé sulfato
agite,

2ido tartrico Q,5-0, Ues-

nude de le liberseidn v sizloniento ususl de las ba-

ces ga filtre primero la 4=b

rins en bruto en solucidn b

columne de dxnido de slumini
stalizg de benzol, ¥.¥,

J=benciloxi-dieti

2,0 g. ce

de metonol se agita con 2 g

venfculo de 6xido de oluninio e hidrégeno,

d= la recepcidn de hidrdézeno se Tiltre, el

sjemplo 3: 4-nidro:
n une solucidn

A0l en 200 cm3 de &ter sos.
de cloruro oxalflico en 70
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. Ge naladio sobre
PTerpming-
filtrado
fjmpnidroni-dietilotripbani~

tiledo se recrige

Xi=3-(piperiding-gtilo)=-indol.
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1C g de 4~berciloxi-in-
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se gotean, a Ce, 5 cn

cm3 de &ter, se ggita

mperatura de anmbiente y
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36 agregan 4C cnd de wiperi-

0 [N 4 + e o O B
Despues de reposaer durants
2 horas & venneratura de smblente se filtrs la jre-

cinitacidn ¥ se agite entre agua ¥y cloroformo, Le

gelucidr clorofdrmica deja al evencrar, el piperie

’

duro puro del dcido / d-bencilozi-indolilo-(3)/-
-;ddoxilico del »,F, 132-1372,

7,1 g, Ge niperiduro del 4

cido / 4-venciloxi-
in&olilo-(3)7éullogii co en 250 cm3 e dioZeno sbe,
hirviendo se agitan con 3,7 g, de Llul“4 n conti-

snbe de reduccidn

N 4 e T N 4
vita entre éter v solucidn

v

filtre, el filtzedo ge @
de deido tdrtrico, Bl d=bencilonie3=(pineridino-
’

-gtilo)-indol, liberado v =islado de la fase dcida

er. la forme usual, ge recrigtaliza Ge dsber acébico.

3,6 &, de d-benciloxi-3-{piperidino-~etilo )-
- indol se agitan en 100 emd de mebanol con 3,4 o
Ge cobelinndo de pelamdio sobre venfculo de Sxido ae

aluninio e hidrdgeno hasta que nare la recepeidn ds

hidrdgeno, Se filtra del cubtslizador, el Iiltrado
e evapora hasta gecar ¥y el 4-nidroxi-3-(piperidaino-
—etilo)=indol se recristeliuze Je fstor acélico, Ple

1
nesmceldn de color seg, Keller: verde,
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Descrita suficientemente la natureleza del

invento, asi cono 1& noaters de realizerlo en ls nric—
tice, tebe hacersge constar gue las disnosiciones on-
teriorrente indicedas @on guscentinles de rodificacio-
neg Ce detalle, en cusnto no alteren su princinio
furdsnental, Tenbidn se hace constar cue el invernto
corresnonde g las goliciitudes presentadas en Sulzs

con fache 12 de Sepbtiembre de 1956, 16 Enero 19359 y 27
Tebrero 193¢ v bajo los nlmeros sizuientes: 63874,
68425 y 70154, acogiéndose, nor lo tanto & los be-
neficios que conceten 1log Converios Internaciongles
ern vigor y siendo lo cue congtituye le esgencia del

referido irvento y por 1o we ge solicita Fatente

de Invencién, por 20 &fios en Eupaila de "srocedimien—
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tonsrs 1o obtencidn de nuevos derivaedos del indol*
Caracterizdindose por lo siguiente:
lg,- srocediniento pora le obtencidn de nue—

vos derivedos ds indol de la fdrnule genersl I
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doxde j Hy 3y significen gruvos alquilicos igusles

O digtintos con 1 hiesta 4 &btonos de carbono o junto

con el 4vomo de nitrdgeno un anillo piperidinico, ca-

recteripado, vorque un indol sustitufdo de le Iérmus~
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wi srupo de roteccidn ulterior-

mewbe Gizosigble, gs reacciona con un 4dlhslogeruro del
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deido oxdlico v despuds con une sping de la Fdrmula

genersl TIT
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ficado que

donde iy ¥ RQ tLenen el mismo sign
errina, ¢l producto de reaccidn se veduce v el gru-

2

Do proteside s disocia segin nétodos conocidos,

28,~ Jrocedinlento »are la obtencidn de nusvos

derivedos de indol; tal y como nueda sustancisle-

mente descrito en le mresente menoria,
et memoria gonsta de nweve hojas escritas

a néouingd
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