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MEMORIA BESCHEPTIVA
El invento se refiere a un nuevo derivado de in-

á̂ ol.
\
\  En la  patente británica nP 1.218.570 de la  peti­

cionaria se ha descrito y reivindicado una nueva clase de 
derivados de indol con interesante actividad farmacológica. 

Ahora se ha descubierto que un miembro de la  clase que no 
se describe específicamente en la  patente na 1.218,570 

posee actividad hipotensora y anti-hipertensiva particular­

mente buena.
De conformidad con lo expuesto e l invento pro­

porciona un procedimiento para la  preparación de 4-benza- 
mido-l-E4-(indol-3- i l ) - 4-oxobutil]-piperidina y sus sales 
de adición de ácido.

Las sa les de adición de ácido incluyen e l  clor­
hidrato, bromhidrato, su lfato, nitrato, fosfato , sulfona­
to , (como e l metan-sulfonato y p.-toluen-sulfonato), aceta­
to , maleato, fumarato, tartrato , formato o sales de cual­
quier otro ácido orgánico o inorgánico aceptable en far­
macia.

El procedimiento del invento comprende un proce­

dimiento para la  preparación de un compuesto de la  fórmula
I

25.
NHCO

o una sa l de adición de ácido respectivo, cuyo procedí.



miento comprende hacer reaccionar un compuesto de la  fór­
mula I I

COfCHg^Y

II

en donde

Y es un átomo de halógeno o un radical equi­

valente, t a l  como un radical sulfonllico 
oxgánico

con 4-benzamidopiperidina, 
o ac ila r  un compuesto de la  fóimula III

J -C0(CH
2 3

H

^ 2

m

con un deiivado reactivo de ácido benzoico y, s i  se desea, 
a is la r  e l producto como una sa l de adición de ácido.

E l procedimiento se lleva a cabo, de preferencia, 

haciendo reaccionar una 3- (4-halobutixil)indol con 4-benza- 
midopipeiidina con conversión a una sa l de adición de ácido 
en oaso deseado.

Se ha descubierto que la  4-benzamido-l-[4-(indol- 
-3*d.l)-4-oxobatil3piperidina posee buena actividad hipoten- 

sora y antihipertensiva en pruebas con animales de labora­
torio y es menos sedante que los compuestos ejemplificados 

en la  patente británica na 1.218.570.
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_ El invento incluye composiciones faimacánticas 
qu.e comprenden un compuesto preparado segdn e l procedimien­
to del invento y un vehículo aceptable en farmacia. Las 
composiciones pueden formularse t a l  como se ha expuesto en 
la  patente 1.218.570, de preferencia en forma de dosifica­
ción unitaria.

E l invento se ilu stra  por medio de ejemplo s i ­
guiente.

Se agitó y calentó durante 1 hora a 1602C una 
mezcla de 3^(4*-olorobutiiil)indol (22,2 g. 0,1 mol) y 4- 

-benaamidopiperidina (40,8 g. 0,2 mol). E l producto fundido 
se enfiió y se extrajo bajo reflujo con agua (200 cc) du­
rante media hora. Se recogió e l residuo granular insoluble 
mediante filtrac ió n  y se recristalizó  en una mezcla de eta- 
nol (150 cc) y agua (50 cc), con tratamiento de carbón, lo 
que dió e l compuesto del epígrafe (15,5 g , 40% )¿

E l clorhidrato se precipitó de una solución de 
la  base en etanol mediante la adición de cloruro de hidro­
geno etanólico (16,2 g. 38%), punto de fusión 275-63C. 

C24H27N3O2 KC3- 1/4 HgO requiere C, 67,0 H, 6,7; N, 9,8 

Hallado: C, 67,0; H, 6,7; N, 9*7%. Asimismo 
puede precipitarse de una solución de la  base en dimetilfor 
mamida mediante la  adición de cloruro de hidrógeno etanó­
lico y propan-2-ol. Esto proporciona una forma anhidra del 
compuesto del epígrafe clorhidrato, punto de fusión 285,530. 

Análisis. 02^ 27̂ 30* NC1 requiere 0 67,67; H, 6,62;
N, 9,86*. Hallado; C 67,56; H, 6,68; N, 9,74.
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REIVINDICACIONES

Descrito -el objeto del presente invento se de­

claran oomo no divulgadas ni praotioadas en EspaHa la s  

siguientes reivindicaciones:

1 . Un procedimiento para la  preparación de un 
nuevo derivado de indol de la  fórmula I

o una sa l de adición de ácido respectiva, caracterizado por 
que comprende hacer reaccionar un compuesto de la  fórmula 
II

------j-

H

COfCHg^Y
II

en donde
Y es un átomo de halógeno o un radical equi­

valente t a l  como un radical sulfonilico or­
gánico

con 4-^enzamidopiperidina.
2. Un procedimiento, segán la  reivindicación 1, 

caracterizado porque, en una variante de su realización, 
comprende ac ilar  un compuesto de la  fórmula I II
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con un derivado reactivo de ácido benzoico y, s i  se desea, 
a is la r  e l producto como una sal de adición de ácido.

3. Un procedimiento, de conformidad con la  re i­
vindicación 1. caracterizado en su realización porque pre­
ferentemente se hace reaccionar un compuesto de la fórmula 
I I ,  en donde Y es un átomo de halógeno, con 4*-benzamidopi-

10. pe ri dina. _
4. Un procedimiento, de conformidad con la  re i­

vindicación 3, caracterizado porque más particularmente se 
hace reaccionar 3- (4-clorobutiril)indol con 4-benzamido- 

piperidina.
15 . 5. Un procedimiento para la  preparación de un

nuevo derivado de indol.
Segdn se describe y reivindica en la  presente 

memoria descriptiva que consta de 6 páginas foliadas y es­
crita s a máquina por una sola de sus caras.
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