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MEMORIA DESCRIPTIVA
La presente patente de invención se refiere a un

nuevo procedimiento de preparación de derivados de la  p i-  
peridina de fórmula general

en donde R representa un grupo alcoxi in fe rio r o alque-

hidrógeno, halógeno, sulf onamido, amino, alquilamino in ­
fe rio r, dialquilamino in fe rio r, alquilsulfonilo in ferio r, 
alquilsulfonamido in ferio r, ó aoilamino in ferio r en e l 
cual e l grupo acilo se deriva de un ácido carboxilico (pre­
ferentemente un grupo aleanoilamino in ferio r), estando e l 
grupo representado por en la  posición 3 ó 4 del anillo  

. .  ^  . .  ^  n .
átomos de hidrógeno a la  vez? R̂  representa un átomo de 
hidrógeno, un grupo alquilo in fe rio r ó alquenilo in ferio r, 
un grupo fen ilo  ó un grupo cicloalquilo o oicloalquenilo 
oon 3 a 7 átomos de carbono en e l anillo? R̂  representa un 
grupo cicloalquilo ó oicloalquenilo de 3 a 7 átomos de 
carbono en e l  an illo , un grupo aroilo (como benzoilo), a r i -  
lo (como fenilo  ó naftilo ) ó heterociclico (como tien llo , 
p irid ilo  ó pirimidilo)? 1^ , R̂  y R*̂ representan cada uno, 
un átomo de hidrógeno un grupo alquilo in fe rio r, alquenilo 
in fe r io r  ó bencilo, oon la condición de que los tres  radi­
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cales R ,̂ R̂  y R̂  no representan átomos de hidrógeno a la  
vezs y W representa un enlace sencillo  ó un grupo alqu ile- 
no in fe rio r (como metileno ó etileno) ó alquenileno in fe­
r io r  (como vinileno).' AEl grupo ariló  representado por R es principal­
mente un grupo fenllo de fórmula general

en donde R ,̂ R? y R***̂ representan cada uno de ellos un 
átomo de hidrógeno ó halógeno, ó un grupo alcoxi in ferio r, 
hidroxi, n itro , amino, alqullamino in ferio r, diaüquilami- 
no in ferio r, frifluorom etilo ó alquilo in ferio r, ó R̂  y 

forman juntos un grupo metilendioxi en cuyo caso R***̂ 
representa un átomo de hidrógeno.

El término "inferior" aplicado a los grupos a l­
coxi, alqueniloxi, alquilo, acilo , alcanoilo, alquenilo, al- 
quileno y alquonileno sign ifica que el grupo en ouestión 
contiene 6 átomos de carbono como máximo.

Entre los compuestos representados en la  fórmula 
general I ,  tienen especial importancia los definidos en 
la  siguiente fórmula:

I I I

en donde R' representa un grupo alcoxi in fe rio r (prefe



/]. —

 ̂ \ / 1 'rentemente metoxi o etoxi) o a lilox i; R representa un 
átomo de hidrogeno ó un grupo amino 6 alqui lamino infe­
r io r  (preferentemente metilamino), ó un grupo acilamino 
in fe rio r  en e l cual e l radical aoilo deriva de un ácido 
carboxílico (como acetamido ó trifluoracetamido)s R '̂ 
representa un átomo de hidrógeno ó halógeno (preferente­
mente cloro ó bromo) ó un grupo amino, sulfonamido ó al-*
quilosulfonilo in fe rio r (preferentemente metilsulfonilo)

1 ' 2' , *con la  salvedad de que-R ' y R no representan atomos de 
10¡ hidrógeno a la  yez; R '̂ representa un átomo de hidrógeno, 

ó un grupo-alquilo in fe rio r (preferentemente metilo) ó 
fen ilo ; R '̂ representa un grupo ciclbhexilo, ciclohexeni- 
lo, ciclohexadienilo, ó un grupo f  entilo opcionalmente 
sustituido por-un átomo de halógeno ó un grupo a lqu il- 

15. in ferio r, ó R '̂ representa un grupo tien ilo , R?' represen­
ta  un átomo de hidrógeno-ó un grupo alquilo in fe rio r (pre­
ferentemente metilo) $ R '̂ y R '̂ representa cada uno de 
ellos un grupo alquilo in fe rio r (preferentemente metilo 
ó e tilo ) ó bencilo oon la  condición de que R '̂ y R '̂ no 

20. son átomos de hidrógeno ouando R '̂ representa un átomo 
de hidrógenos y W' representa un grupo metí leño ó prefe­
rentemente un enlace sencillo.

El procedimiento a que se refiere la  presente 
patente de invención consiste en la  reacción de un d e ii-  

2?, vado reaotivo como haluro (preferentemente cloruro), un 
áste r aquilico (preferentemente áste r metílico) un anhí­
drido ó anhídrido mixto, del ácido de fórmula general:
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-C00H IV

i 2(en donde R, R̂  y R son lo que se ha definido anterior^ 
mente) oon una piperidina de fórmula general:

........ s? 3

R̂ -CH—W— R̂  V

en donde los d istin tos símbolos tienen e l mismo signi­
ficado definido con anterioridad.

La reacción se lleva a cabo en e l seno de un 
disolvente orgánico inerte como e t i l  motil cotonay bence­
no, tolueno, cloroformo, tetrahidrofUrano, N,N-dimetil- 
formamida ó dioxano, a una temperatura comprendida entre 
-202 y 1503C según la  naturaleza del derivado del ácido 
IV usado. Así, cuando e l derivado del áoido IV usado es 
un cloruro de ácido, la  temperatura más apropiada es de 
OS a 8OCC utilizándose además un catalizador como trie t& - 
lamina, pixidina ú otra base orgánica. Cuando se usa co­
mo derivado del áoido IV un anhídrido mixto, la  reacción 
se lleva a cabo a una temperatura comprendida entre 
y 402C utilizando como en e l caso anterior una base or­
gánica como catalizador (trte tilam ina, pixidina). El 
anhídrido mixto del ácido IV se prepara in  s i ta  a par­
t i r  del ácido lib re  y cloroformiato de e tilo  a una tem­

t
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peratura con^rendida entre -200 y 2080 y en presencia de 
t r i e t i  lamina. Una vez finalizada la  reacción de conden­
sación entre e l derivado del ácido IV y la  piperidina V se 
elimina e l disolvente por destilación a vacio y e l re s i-  
dúo se vierbe en agua. Se extrae con un disolvente orgá­
nico como cloroformo y después de deshidratar y d e s tila r  
a sequedad, se obtiene e l producto deseado de estructura 
general I .

En la  preparación de aquellos compuestos de fó r-  
10 . muía general I  en donde los símbolos R̂  y/o represen­

tan un grupo amino, es aconsejable algunas veces u ti l iz a r  
como produoto de partida los correspondientes compuestos 
en los cuales e l grupo amino esté protegido por un grupo 
acilo como acetilo , cloroacetilo, tr iflu o race tilo  ó f ta -  

15. l i lo .  Después de la  reacción de condensación se obtienen 
los compuestos de fórmula general I  N-acilados, los cua­
les se someten a una h id ró lis is  áoida ó alcalina para dar 
los correspondientes compuestos de fórmula I  en los que 
gl y/Q ^2 grupos amino. la  h id ró lis is  ácida se efec- 

20. túa calentando a ebullición e l compuesto N-acilado con
ácido clorhídrico diluido, mientras que la  h id ró lisis a l­
calina se lleva a cabo con hidróxido sódico ó potásico 
en disolución hidroalcohólica a una temperatura compren­
dida entre 208 y 9O8C.

25. Los compuestos de estructura I  son productos
insolubles en agua lo cual representa un inconveniente pa­
ra se.r administrados en formulaciones líquidas ó inyec­
tab les. Para superar este inconveniente resulta aconseja­
ble la  preparación de los mismos en forma de sales ta rto



de ácidos orgánicos como inorgánicos farmacológica y 
biológicamente to lerables, como clorhidratos, sulfatos, 
fosfatos, sales de ácidos sulfárticos ó de ácidos carbaxi- 
licos. También resaltan interesantes las sales de amonio 
cuaternarias que se forman a l reaccionar los compuestos 
I  con haluros ó snlfatos de alquilo y ouyo procedimiento 
de preparación no rompe la  unidad del procedimiento a 
que se refiere la  presente patente de invención.

EJEMPLO 1
Una solución de cloruro de 2-metoxi-4-^brifluroa- 

oetilamino-5-clorobenzoilo (17.4g3 0.055 moles) en e t i l  
metil oetona anhidra (75 mi.) se añade poco a poco a otra 
solución de l-bencil-4-e tilamLnoptporidina (10.9 g; 0.05 
moles) y trietilam ina (7.0 mi? 0.05 moles) en e t i l  metil 
oetona anhidra (75 mi.) a temperatura ambiente. Al t é r ­
mino de la  adición, la  mezcla se deja a temperatura am­
biente con agitación durante 48 horas, y después se con­
centra bajo presión reducida, se vierto  en agua y se ex­
trae con cloroformo. la  solución orgánica se deshidrata 
(SO^Na )̂ y e l disolvente se elimina a l vacio. El residuo 
fuá cristalizado con una mezcla de metano! y é te r  e t í ­
lico para dar N -etil-N -(l-bencilpiperid-4**il)-2-metoxi— 
- 4- t  r i f  luo roac et i  lamí no-5 -o lo ro benzamid a (17 g) p. f . 
1983-20000.

También se preparan de una manera sim ilar N- 
—metí 1-N—(1-benc ilp ipe rid —4 -il) —2-met oxi—4-t r i f  1 uor oac e -  
tilamino-^-clorobenzamida, e l clorhidrato del cual funde 
a 251-25 230,
N-meti l-N-( 1 -benc ilpipe rid -4 -il)  - 2-met oxi-4-acetamLd o-5-



8

-clorobenzamida, e l fumarato del cual funde a 199S-2012C 
(dec.);
N-meti 1-N- (l-benci lpipe rid -4 -i l)  -2-metoxi-5 -c lorobenza- 
nida, e l fumarato del cual funde a 19iP-194SCs 

5. N-benoi 1-N- (1-b encilpiperid -4**il) -  2-met oxi -5 -c lorobenza-
mida, e l fumarato del cual funde a 1962- 19720?
N-meti1 -N-(1-ciclohexa-1' ,  4' -d ien ilm etilp iperid-4 -il)- 
- 2-metoxi-4-acetamido*^ -clorobenzamida, p .f. 1472 *-14920 $ 
N -m etil-N-(l-^iclohexa-l',4' -dienilmeti lpipe rid -4- i l ) - 2-  

10. -metoxi-4*trifluoroacetilamino-5-clorobenzamida, e l c lo r­
hidrato del cual funde a 210S-212?C;
y
N -m etil^-(l-ciclohexilm et i  lpipe rid -4 -il)  -2-met 0xi.-4.-ac e- 
tamido-5-clorobenzamida, cuyo clorhidrato funde a 2642-  

15. 266SC.
Los clorhidratos mencionados anteriormente 

fueron obtenidos adadiendo una solución etanólica satu­
rada de cloruro de hidrógeno a una solución de la  base 
en etanol y posterior crista lización .

20. De una manera sim ilar, los fumaratos menciona­
dos anteriormente se obtuvieron añadiendo ácido fumárico 
en cantidad estequiométrica a una solución etanólica ca­
lien te  de la  piperidina base. La resultante solución 
oaliente se enfria y e l fumarato c ris ta liz a .

25* Ejemplo 2
Una disolución de N-metil-N-(lbencilpiperid-4'** 

* í l ) - 2-metoxi'-4-trifluoroacetamidO'-5 -clorobenzamida (9.6 

g? 0.02 moles) preparada como se describe en e l Ejemplo 
1 , en metanol (50 m i.), agua (50 mi) y disolución acuosa



8N de hidrcxido sódico (50 mi) se agita durante 48 horas 
a temperatura ambiente. Después de diluye la  mezcla con 
agua, se extrae con cloroformo, la  disolución orgánica 
se deshidrata (SÔ Na )̂ y e l disolvente se elimina a va- 

5. ció. El residuo (un líquido viscoso) se tra ta  con una 
disolución etanólica saturada de cloruro de hidrógeno 
y se obtienen 4.8 g de clorhidrato de N-metil-N-(l-ben- 
cllpipeiid-4-il)-2-metoxi-4-anñno-5-clorobenzamida, p. 
de f . 259S-260SC.

10. De una forma análoga se ha preparado e l o lor-
hidrato de N-et i1-N-(1-beneilpiperi d —4—i 1) —2-me toxi -4 -  
-amino-5-clorobenzamida, p. de f .  2433-24530.

Trietilamina (2.78 mi; 0.02 moles) y clorofor- 
15. miato de e tilo  (1.9 mi; 0.02 moles) se añaden sucesivamen­

te  con agitación a una suspensión de ácido 2-metoxi-4-ami- 
no-5-clorobenzoioo (4.0 g; 0.02 moles) en te trahidrofu- 
rano anhidro (150 mi) mientras se mantiene la  tempera­
tu ra  entre -53 y -10SC. Después de ag ita r a esta tempe- 

20. ratura durante media hora, se añade una solución de
l-ciclohexilmetil-3-metil-4-arninopiperi.dina (4 .2 g; 0.02 
moles) en tetrahidrofurano anhidro (25 mi) y, después 
de ag itar durante 1  hora a -53- -loso so deja que so a l­
cance durante la  noche la  temperatura, ambiente. El d iso l- 

25. vente de la  mezcla se elimina a l  vacio, e l residuo se 
v ierte  en agua, se extrae con cloroformo y los residuos 
orgánicos se lavan con agua. La solución clorofórmica se 
deshidrata (SÔ Na )̂ y e l disolvente se elimina a l vacio 
para, dar N-( l-o i  o lohexi lmeti 1-3-met i  lpipe rid -4- i l ) - 2-me-
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toxi-4*amino-^-clorobenzamida (3.5 g); P*f* 173^-176^0.
También se prepararon de una manera sim ilar N -(l- 

-4?enoi 1 - 3-metilpipe rid -4- i l )  - 2^netoxi-4-amLno-5 -c loroben- 
zamida, cuyo clorhidrato funde a 239^^241^0;
N-( l-bencil-2,6-dim etilpiperid-4-il) -2-metoxi-4-amino*-5 -  
-clorobenzamida, -cuyofumarato se funde a 220B-222PC,
ŷ .
N-(lroiolohexa-l' ,4* -dienilm etil-3-m etilp iperid -4-il)-2-  
-metaxi^-sulfonamidobenzamida, cuyo fumarato se funde a 
207S-209CC (dec.)

Ejemplo 4
Triet i  lamina (4.2 mi; 0.03 moles) y una solu­

ción de cloroformiato de e tilo  (¿85 mi; 0.03 moles) en 
tetrahidrofurano anhidro (35 mi) se anadió sucesivamente 
a una solución de ácido 2-metoxi-4-amino--5-clorobenzoico 
(6.04 g; 0.03 moles) en N,N-dimetilformamida (223 mi) 
mientras se mantiene a -lose de temperatura. Después de 
ag itarlo  a esta temperatura darante 2 horas) se anade 
una solución de l-ciclohaxilm etil-4-metilaminopiperidi- 
na (6.15 g; 0.03 moles) en te trahidrof urano anhidro (35 
mi) y se deja que se alcance durante la  noche la  tempera- 
ta ra  ambiente, la  mezcla se v ie rte  en una disolución aouo- 
sa de bicarbonato sódico, se extrae con cloroformo y los 
residaos orgánicos se lavan con agua. La solución clorofór- 
mica se deshidrata (SO^Na )̂ y e l  disolvente se elimina a l 
vacio para dar un sólido que se rec ris ta liza  con una 
mezcla de etanol y é te r e tílico . Se obtiene N-meti1 -N-(1 -  
-cic lohexilmeti Ipipe rid -4 -i 1) -2-metoxi-4-amino-5-o loroben- 
zamida (9.6 g).
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El fumarato se preparó segón e l procedimiento 
mencionado a l f in a l del Ejemplo 1, y recristalizado de 
etanol, p .f. 2078-20980 (deo.)

También se prepararon de una manera sim ilar: 
p. N-meti l-N-( 1-b encilpipe rid -4 -i l) -2-met cocí -4-meti lamino-

-5-clorobenzamida, cuyo fumarato funde a 2148-21680 (deo); 
N -metil-N-( 1-bencilpipe rid -4-i 1) -  2-me t  oxi -4-aminobenzami- 
da, cuyo fumarato funde a 228C-2308C (deo);
N-meti l-NT-( 1-benci lpiperid -4*-i 1) rS-metoxi-4 -amino-5 -bro- 
mobenzamida, cuyo fumarato funde a 1538-15680; 
bis-ÍN-metil-N-(l-bencilpÍperid-4—il)  -2-^toxi-4-amino-^- 
-olorobenzamida] fumarato, p¿f. 2148 -21680;
N-meti 1-N -  (1-benc ilpipe ri d -4-i l) -2 -a li 1 oxi -4-amino-5 -c lo - 
robenzamida, cuyo fumarato funde a 2158-21780 (deo);

15+ N-meti l-N-( 1-benci lpip eri d -4 -i 1) -2-met oxi-5 -s ulfonamid o-
benzamida, cuyo fumarato funde a 1898-19180 (dec.); 
N-metil-N-( 1-benc ilp iperid -4 -il) -2-met oxi-5-metilsu.lfonil- 
benzamidn, cuyo fumarato funde a 1978-19 980 (dec.); 
N-metil-N-(l-^-metilbencilpiperid-4"*il) -2-metoxi-4*-amino- 

20¡. -5-clorobenzamida, cuyo fumarato funde a 2288 -23080 (deo.); 
N-meti l-N-(l-p-metilbencilpipe rid -4 -i 1) -2-met oxi-4-amino- 
-^-bromobenzamida, cuyo fumarato funde a 2208-22^0 (dec.); 
N-meti l-N-(l-p^clorobencilpiperid-4-^.l)-*2-metoxi-4-amino- 
-5-clorobenzamida, ouyo fumarato funde a 2358-23780 (deo.); 

25. N-metil-N- ( 1-^p-c lorobencilpipe rid - 4 - i l ) -2-met oxi-4-amino-
-5-bromobenzamida, cuyo fumarato funde a 2308-23280 (dec.); 
N--metil-N-[l-(l-feniletil)piperiá-4-^l]-2-metoxi-4-amino- 
-5-clorobenzamida, cuyo fumarato funde a 2078 -20980 (dec.); 
N-metil-N-[l-(l-feni le t i l )  pipe r i  d -4 -i lj-2-met oxi -4-amino-
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-5-bromobenzamida, cuyo fumarato funde a 2012-20320 (dec.); 
N -m etil-ír-(l-fenetilpiperid-4-il) -2-metoxi-4*^M.no-5 -c lo - 
robenzamiday cuyo clorhidrato funde a 2862-28820 (dec.); 
N-metil-N-( l-d ifen ilm etilp iperid-4-il) -2-metoxi-4"*amino- 

5. -5-olorobenzamida, p .f. 2222-22420 (dec.);
N-meti 1 -N-E l - (  2-tien i Imeti l) pipe rid -4- i l ] - 2-metoxi - 4-ami- 
RO-^^lofbenzamidpi cuyo clorhidrato funde a 2692-27120 

(dec.);
N-meti 1 -N- ( l-o i  c lohexa-1' ,4' -dienilm etilpiperid-4-il) - 2-  

10 . -met oxi-4-amino-5-c 1 orobenzamid a , cuyo fumarato funde a
2402-24220;
N-metil-N-(l-ciclohexa-l' ,4' -d ienilm etilp ipeiid-4 '^l)-2- 
-metoxi-4-amino-5 -bromobenzamida, ouyo fumarato funde a 
2332-23520 (dec.);

15. Nwneti l-N-( 1 -c ic lohex-3 ' -enilm etilpiperid-4-Íl) - 2-meto-
xi-4^rmino-5'-olorobenzamida^ cuyo fumarato funde a 1952- 
-1972C (dec);
N-metil-sN-fl-ciclohexa-l* ;4'-dienilm etilp ip e iid -4 - il) -2-  
-metoxi-5-metilsulfonilbenzamida, ouyo fumaxato funde a 

20. 1842-18620 (dec) y
N-meti l^-N-( 1 -bencilpiperid -4-i l) -2-met oxi-4 ? 5 -*di aminoben- 
zamida, cuyo fumarato funde a 2242-22620 (dec.)

Ejemplo 5
Una mezcla de N-^netil-N-(l-bencilpiperid-4-il)- 

25. - 2-metaxi-4-aoetamid0-^-clorobenzamida (12.9 gs Ó. 03 mo­
les) [preparada como se dése libe en e l Ejemplo l ]  ácido 
clorhídrico concentrado (10 mi) y agua, (30 mi) se calien­
ta  a ebullición con reflujo durante 2 horas, la  disolu­
ción se concentra a vacio y e l residuo se rec ris ta liza
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con etanol. Se obtienen 10.8 g de N-metil-N-(l-bencilpipe- 
rid - 4r i  l j  - 2-metoxi-4-amino*^ -olorobenzamid a clorhid ra­
to , de p ^  259^-260^0 (deo).

Ejemplo 6

5, A una solución de N-metil*N-(I-bencilpiperLd-<4-
*-il)-2-metoxi-4-aoetamido-5^c lorobenzamida (4.3 g, 0.01 
moles) [preparada según se describe en e l Ejemplo l j  en 
acetona (100 mi) se aSade lentamente una solución de 
iodu.ro de metilo (2.84 g? 0.02 moles) en acetona (20 mi). 

10 . la  mezcla se agita a temperatura ambiente durante la  no­
che, se le aSade una o antidad adicional de i  oduro de 
metilo (2.2 g? 0.016 moles) y entonces la  mezcla se h ie r ­
ve bajo reflujo durante 3 horas. la  mezcla se evapora a l 
vacio y e l residuo se tr i tu ra  con é te r e tílic o  para dar 

15. 5.3 g de N-metil-N-(l-benci Ipiperid-4*i 1)-2-metoxi-4-ace-
tamid o-5 -c lorobenzamid a metíl i  oduro. Después de lavarlo 
con acetona y rec ris ta liza rlo  de etanol, e l compuesto 
funde a 204^0.

20. REIVINDICACIONES
Descrito e l objeto del presente invento se de­

claran nuevás y de propia invención las siguientes re i­
vindicaciones.

1. Procedimiento para la  preparación de dori-

\
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en donde R representa un grupo alcoxi in fe rio r ó alqueni- 
loxi in fe rio r y iguales 6 diferentes entre s i ,  son 
hidrógeno, halógeno, sulfonamido, amino, alquilamino in ­
fe rio r, dialqui lamino in ferio r, alquilsulf onilo in ferio r, 

5. alquilsulfonamido in ferio r, ó aoilamino in fe rio r en e l 
o nal e l grupo acilo se deriva de un ácido carboxrlico, 
estando e l grupo representado por R*** en la posición 3 ó 4 

del an illo  bencénico, con la  salvedad de .que R-** y no 
representan átomos de hidrógeno a la  vez? R̂  representa 

10. un átomo de hidrógeno, un grupo alquilo in fe rio r ó alque- 
n ilo  in ferio r, un grupo fenilo  ó un grupo ciclóalauilo ó 
cicloalquenilo oon 3 a 7 átomos de carbono en e l  anillo? 
R̂  representa un grupo cicloalquilo ó cicloalquenilo 
de 3 a 7 átomos de carbono en e l an illo , un grupo aroilo, 

15. a rilo  ó heterociolico? R ,̂ y R? representan cada uno, 
un átomo de hidrógeno un grupo alquilo in ferio r, alqueni- 
lo  in fe rio r  ó bencilo, con la  condición de que los tres  
radicales R"*, R̂  y R̂  no representan átomos de hidrógeno 
a la  vez? y W representa un enlace sencillo ó un grupo 

20. alquileno in fe rio r ó alquenileno inferior? e l grupo a r i­
lo representado por R̂  es principalmente un grupo fenilo 
de fórmula general o

en .donde R^,ylP y R*̂*̂ representan cada uno de ellos un 
átomo de hidrógeno ó halógeno, ó un grupo alcoxi in ferio r, 
hidroxi, n itro , amino, alquilamino in ferio r, dialquilami-
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, . 3no in ferio r, trifluorom etilo o alquilo in fen o r, o R y 
Rp forman juntos un grupo metilendioxi en cuyo caso 
representa un átomo de hidrógeno; caracterizado porque 
se efectúa la  reacción partiendo de un derivado reac ti-  

5. vo o orno halu.ro, e s te r alquílico, anhídrido ó anhídrido 
mixto del ácido de fórmula general:

10.

15.

20.

25.

COOII IV*
R-* R

(en donde R, R̂  y R̂  son lo que se ha definido anterior­
mente) con una piperidina de fórmula general:

(en donde los d istin tos símbolos tienen e l  mismo s ig n ifi­
cado citado con anterioridad) en e l  seno de un disolvente 
orgánico como e t i l  metil cetona, benceno, tolueno, cloro­
formo, tetrahidrofurano, N,N-dimetilformamida ó diaxano; 
a una temperatura comprendida entre -20? y 150SC según 
la  naturaleza del derivado del ácido IV usado; aislándose 
los productos por procedimientos habituales.

2. Procedimiento según la  reivindicación 1  

caracterizado porque cuando e l derivado reactivo del áci­
do ISB es un haluro, la  temperatura más apropiada es de OS 
a 8030, siendo conveniente la  u tilización de un ca ta liza -
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dor como trietilam ina ó piridina.
3. Procedimiento según las -reivindicaciones

1  y 2 caracterizado poique cuando se u tiliz a  un anhidro 
mixto del ácido IV como derivado reactivo, la  temperatura 
más apropiada es de -53 a 403c, siendo conveniente pre­
parar- dicho anhidro mixto in  s i tu  por reacción del ácido 
IV con clorofoimiato de e tilo  y presencia de una base co 
mo trLetilamina a una temperatura comprendida entre 
-203 y 2030.

4. Procedimiento según las reivindicaciones 1 
a 3 caracterizado porque cuando se desean preparar los 
compuestos de estructura I  en los que BT y/ó R son un 
grupo amino, es aconsejable efectuar la  reacción partien­
do del ácido IV N-aoilado por un grupo acetilo , oloroa- 
oe tilo , trifluo roacetilo  ó f ta l i lo ,  con lo que una vez 
efectuada la  reacción de condensación en las condiciones 
citadas, se obtienen los compuestos de fórmula general
I  N-acilados, que por posterior h id ró lisis  en medio áci­
do ó alcalino a temperatura comprendida entre 203 y 902C 
se obtienen los compuestos I  con R*** y/o R  ̂ igual a. un 
grupo amino.

5. Procedimiento según las reivindicaciones
1  a 4, caracterizado porque la h id ró lis is  acida se efec­
túa usando ácido clorhídrico diluido mientras que en la  
h id ró lis is  alcalina se usa hidróxido sódico o potásico y 
como disolvente una mezcla de agua y alcohol.

Procedimiento según las reivindicaciones 
1  a 5 caracterizado porque los compuestos de estructura I  
se aíslan  en forma de sales tanto con ácidos orgánicos
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como inorgánicos, o también en forma de sales de amonio 
cuaternarias con halaros ó solfátos de alquilo, efec-. 
toándose la  salificación en alcohol ó acetona.

7. Procedimiento de preparación de derivados 
5. de la  piperidina.

Según se dése libe y reivindica en la. presente 
memoria descriptiva qoe consta de 17 páginas foliadas 
y escritas a máquina por una sola de sus caras.

Madrid, a 28 Octubre 1977
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