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MEVORTA DESCRIPTIVA

Bl lavento ase rerfiere a mm nuevo derivado de ine~

dol, B
\-“ ) BEn la patente bré.faénica nf 1.218.570 de la peti-
clonaria se ha descrito y reivindlcedo una nueva clase de
derivados de indol con interesante actividad famecolfgica.
Ahore se ha descublerto gue un miembro de le clase que no

gso describe especificemente en la patente nt 1,218,570

' posee actividad hipotensora y anti-hlpertensiva part:.cular»

mente buena.

Do confommidad con lo expuesto el invento PLO~

porclona un procedimiento para la preperacién de 4-benza~
mido=lml4~(Lndolm3eil) ~4moxobutl l]-piperiding y sug sales
de adicién de 4cido. :

~ Ias seles de ad:.c:.dn de éc:.do incluyen el clor-
hldrato, bromhidrato, sulfato, nitrato, fosfato, sulfona=-
0, (como el meten-sulfonato y p_-'bo;_Luen—qu.fonato)? aceta-
to, malegto, fumarato, tartrato, fomato o sales de cual-
quier otro cido orgénico o inorgénico aceptable en far~
macia. . ~

Bl procedimiento del inmvento comprende un proce-

dimlento para la preparacién de un compuesto de la £émule

0 una sal de adicién de 4cldo respectivo, cuyo procedie
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miento 2omprende hacer reaceionar un compuesto de la £r-
nula IL

O(CHp) 5¥
II

en donde B

T eswn éj:omo de halbgeno o un redical equi=

velente, tal como un radical sulfonilico
oxgénico

con 4-benzemidoplperidins,

0 acilar un compuesto de ls férmula III

co (CH?) 3

;! IIT
con un dei'i\_r_ado regetivo de 4cldo benzoico y; gi se deseé,
alslar el producto como una sal de adicién de deido. .
B piocegimien'to ge lleva a cabo, de preferencia,
haciendo veaccionar ung 3-(4-halobutiril)indol con 4-benza~
mldopiperidina con conversidn a una sal de adicién de &cido
en caso deseado. .
~ Se ha descubierto que la 4-benzemido-l-[4-(indol-
~3+L.1)=4=0xobutilJpiperidina posee buena actividac.ifhipo@:en—
sora y antlhipervensiva en pruebas con animales de labore~

torio y es menos sedante que los compuestos ejemplificados

en le patente britdnica n? 1,218,570,
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_. Bl invento lncluye compomiciones famacbduticas
que comprenden un compuesto preparado segiin el procedimien—
to del invento y un vehfculo acepteble en farmacia. ILas
composiciones pueden formularse tal como se he expuesto en
la patente 1. 218,570, de preferencia en foma de dosifica~
cién unitaria. L

El invento se ilustra por medio de ejemplo gi.
gulente.
EIEMPIO. . - )
debenzemddomlml An(indol=3mi] ) =4moxobutil lpiperiding

Se azité y calentd durante 1 hore & 1608¢ una
mezcla do 3w(4~olorobutiril)indel (22,2 g. 0,1 mol) y 4=
—-benzargj.é.olaipexidina (40,8 &u 0;2 mol). EL producté fundido
se enfri6 y se extrajo bajo reflujo con agua (200 ce) du~-
rante meiis hora. Se recogié el residuo granular insoluble
mediante filtracidn y so regiis‘talizé en una mezcl_a; de eta~
nol (150 ce) y agua (50 cc), con tratamiento de carbén, lo
que dié el compuesto del epfzrafe (15,5 g, 40%):

Bl clorhidrato se precipité de una solucién de
la base en etenol mediente la adicidén de cloruro de hidro~
geno etanblico (16;2 g 38%), punto de.fv.sz?.én 275—69(3".
CppHogN;0, HCL 1/4. Hy0 requiere C, 67,0 H, 6,7; N, 9,8

N Hellados C, 67,0; H, 6,75 N, 9,%. Asimismo
puede precipitarse de una solucién de la base en dimetilfox
mamide mediente le adicién de cloruro de hidrégeno etanb-
lico y propan—2-ol. Esto proporciona una forma enhidra del
compuesto del epigrafe clorhidrato, punto de'fusi6n 285 ,520;
Anélisis. Cp,HoeN,0, NOL requiere C 67,67; H, 6,62
N, 9,86, Hallasdo; C 67,565 H, 6,68; N, 9,74.



REIVINDICACIONES
Descrito el objoto del presente invento se de~
‘dlaran como no diVulgades ni practlocadas en 3spafia las
siguientes reivindicaciones: '

5, _ 1, Un procedimiento para la preparascién de un

nuevo derivado de indol de la fémula I

-

10, 0 una sal de adicién de écido__iaspec‘ti‘ra, caracterizado poy

que comprende hacer reaccionar un compuesto de la férmula

II
II
15.
en donde _

Y es un &tomo de halégeno o un radical equi~
valente tal como un radical sulfonilicq or~-
génico

20, con 4~benzemidopiperidina. i

2. Un procedimiento, gegim la reivindicecién 1,

caracterizado porgue, en wna variente de su reelizgcién,

comprende aciley un compuesto de la £émmula LII
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con un derivado reactivo de &cido benzoico y, si g0 desea,
alslar el producto como una sal de adicién de deido,

3. Un procedimiento, de confommidad con la vei-
vindicacifn 1. caracterizado en su realizaclén porgue pre-
ferentemente so hace reaceionar un compuesto de la fémmula
II, en donde Y os tn &tomo de haldgeno, con 4~benzemidopi-
péridina: ' . _

4, Un procedimiento, de conformidad con la rei-
vindicacién 3, carscterizedo porgue més particulamentie se
hace reacclonar 3-{4~clorobutirtl)indol con 4~henzemido-
piperidina. . '

B 5. Un procedimiento para la preparscién de wun

nuevo derivedo de indol.

Seglin se describe y reivindica en la presente

‘ meomoxia desciip‘biva__que consta de 6 phginas foliadas y es~-

critas a miguina por una sola de sus caras,




	Bibliographic data
	Description
	Claims



