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_MEMORLA DESCRIPTIVA i
Ia presente patente de invencién se refiere g un
nuevo procedimiento de preparacidn de derivedos de la pipe~

riding de formula general

5
5 R
R A 7
e -con-< ¥— cH—¥—=8Y I
R 26

en donde R :cepresen'bé un stomo de halégen9 6 wn grupo hidro-
i, alooxi inferior, alqueniloxi inferior, alquiniloxi in-
ferior 0 arslquiloxi (como benciloxi) & un grupo aciloxi ine
forlor en el cual el grupo acilo se deriva de un écido car-
boxilico (preferentemente un aleancilaxi inferior, como
acetoxi); R repregenta un étomo de hidrdgeno & wa grupo
amino, algquilamino infexlor, dimlquilamino inferior 6 wn
gollemino infexdlor en el cuel el grupo aclilo se deriva de

wn deido carbaxilico (preferentemente un grupo aloanoilamine
inferior); R% representa un grupo nitro, trifluorometilo &
alquiltio inferior § B y R® juntos forman un grupo triezo
(es decir ~HN-I=N~); R3 repregenta un éfbgmo de hidrdseno 4
wn alquilo inferior & alquenilo inferlor, & un grupo oi-
cloalquilo 6 ciclalquenilo teniendo de 3 a 7 atomos de oar-
bono en el anillo, 6 un gﬁipo fenilo,. _1?4 representa un grue
po cleloalquenilo tenlendo 3 a T &tomos de carbono en el
anillo; opclionalmente sus*bi*huidg) Por un grupo glquilo ine-
ferior & alquenilo inferior; R, R ¥ R( repregentan cada

wmo un gtome de hidrdgeno, un grupo slguilo inferior, al~
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quenilo inferlor (como alilo) & un grupo bencilo; y W
repregentsa un enlsce gencillo & un grupo glquileno infee
rioi (como metileno 6 etileno) 6 mlquenileno inferior
(como vinilleno & propenileno). ) _

El 'bemino “infexlort apln.cado a los gX0pos
alcox:., alquenilcu:i, alquimloxx, elquilo, acllo, acilo-~
xi, z_alqanoilo, alqulltio, alquenilo, algulleno y alquenis
leno, significa que el grupo en cuestidn contiene 6 gto-
mos de carbono como maximo,

Hay que hacer notar que el grupo clicloalguenilo
a que se refieren los gadicales 33 N Rq'r-bienen uno; dos
6 tres dobles enléoes gegin lo pexmita el nimero de éfl;oé-
mog de carbono del enillo. Los grupos clcloalquenilo son
poxr ejemplo qiqlopen‘ben:j.lo, clclohexenilo y clelohepteni-
Ao pare un doble enlace, clclohexadienilo (prefezentemen—
te oiclohex_ael,z!-;dienilo opcionalmente gustituido por un
alqullo inferior) y oicloheptatrienilo pars més de un
doble enlace. ) o _

) En'ba:'\_a los oompuestos representedos en la £ore
mule general I; ‘tlenen egpecial importancia los definidos
en lag sigulente fommulas ) "

'Rz' R7! :

II

en donde R' represents un &tomo de haldgeno (preferente-—
mente cloro 6 un grupo hidroxi, alcoxi inferior (prefe-

rentemente metoxi & etm::l.), alilaxi, proparglloxi, asceto-
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xi & benelloxi; RY' representa un dtomo de hidrdzeno &
un grupo smino, scilamino Inferioxr en el eual el grupo
acilo se deriva.de un geido earboxilico (preferentemente
acetamido) .y R‘O"- representa un grupo n:l.'tro; 6—me'bil'bj,o',
6 R y g% ;]xmtos”formban un grupo triazo; B repregenta
w dtomo de hidrdgeno ¢ un grupo alquilo inferior (prefe-
rentemente metllo) 6 fenilos R4 represents un grupo ci~-
clohexenilo (preferentemente ciclohex=3=enilo) & ciclohe~
xedienilo (preferentemente eiclohexa-.-lﬂ-d:l.enilo) opeiongl-
mente sustituido por un grupo alquilo inferior (preferenw—
'bemgn"sé .metilo); ) , .
P', 8% y »"' cada uno xépresen-ba un &tomo de hidrdzeno,
o un grupo alquilo inferior (preferentemente metilo & .
etilo), y W' ropresenta un enlsce sencillo é w grupo mee-
tileno, ) }

Bl procedimienjt;o_’a gue ge reflexe la presente
patente de invencidn consigte en la rpaceidn de un dexivado
reactivo como haluro (‘préiéeifén-beﬁenize oloruro); un éster

alguilico (pﬁreferantemen'te dgter metilico) un enhidrido

4

§ snhidrido mixto,.del deido de Lémmula generals
2
R

11X

(én donde R, Rl v R2 don 1o que se hg definido antérior-
mente) con wne plperhiding de fo‘mula gerie'falz
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o)
5«  en donde los distintos simbolos ticnen el mlsmo signifi-

cedo definido con anterloridad. .
) Te remcolén se lleva a cabo en el seno de um die
golvente orgéniog :L:flerl:e como benceno, tolueno; c;lom:ﬁ’ormo;
tetrahid rofurano, N,N-dimetllformemida 6 dioxeno, a una
10, femperatura comprendida entre «5 y 1204C geglin la natureleze
del dexivado del deldo IIL usado. 4si, cusndo el dexlvado
del éoido IIT ugado es um oloruro de é.cidp; la temperatura
mds eproplada es de 102 g 802C utilizéndose ademds un
catalizador oomo jljzﬂ.e'bilamina, plridina U otra base oxrgd=
15.  nica. Cuendo s6 usa como derlvado del deido III un gnhi-
drldo mixto, la maccién‘se lleva a ecabo a uila'tempezg-bura
oomprendida entre =52 y 408C utllizando como en el omso
anterlor una bese oxgénica como cabalizador (trietilaming,
plriding). El anhldrido mixto del deido III se preparm
20. in situ a partir del deido libre y cloroformlato de etilo
a ung temperaturs comprendids entre -208 y 258C v en pre—
gencia de trletilemina, Una vez finalizeda la reacclén de
oondenaaéién entre el derivedo del écido IIL y la pipevi~-
‘ ding IV ge elimina el disolvente poxr destilacién a veolo
25. v el residuo se vierte en sgue. Se extrae ocon un disol-
vente oxgénlco como cloruro de metileno y degpuég de deg=
hidratar y destilar a sequedad, se cbilene el producto

deseado de egtructura general I
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En la preparaclon de equellos eompuestos de £orw
mula general I en donde los simbolos i y/0 R? Tepresen-
ten wn grupo 'aminq y/0 R representa un grupo hidroxi, es
aconsejable algunas veceg ubtlllizar como producto de par-
tlda los corregpondlentes compuestos en los cuales ol grus
po amino y/o hidroxi estén protegidos por un grupo acilo
como age'l;ilo; sloroacetilo, trifluoracetilo & £ialilo,
Degpués de la xeaceiln de condenggolén se obtlenen los
compuestos de fé:mula general I O-y Ni-acilados, los cuales
se someten a una hi,dx%li,sié doida & alealing para dar los
corresponilentes compuestos de Pormule I en los que R:L
y/o _I_12 gon grupos amino y/0 R un grupo hidroxi, Ia hidro-
lisls dolda se cfectus calentando a ebullicién el oompues-
to aciledo con goldo clorhidrico diluido, mientras gue
le hidrblisis aloalina se Lleva a cabo con hidréxido sédico
6 potdsico en digolucidn hidroalcohdlica a une temperat e
ra comprendida entre 202 y 90;;0.. ~ )

_ ILos compuestos de estructura I son productos {71
solubles en agua lo oual represen*ba un incomrenien*be pa-
re ser adnﬂ.m.gtrados en formulselones lz.qu;:das é inyece
tebles. Para superar este ingbngeniente resulta agon.éeja?-
ble la preparaclin de los mismos en forma de seles tanto
de édcidos oxgénicos como Linorgénicos farmacoléglcs y blo-
légicemente tolerables, como cloyhidra_tos; sglfa'bos; Fogw
fatos, sales de Acldos sulfénicos 6 de eidos carboxfli-
cos, También resulten interesantes las seles de gmonlo
cuatemarias que se forman el reaccionar los compues—
tos I con haluros 6 sulfetos de alquilo ¥ cuyo procedi-

miento de preparacién no romps la unided del procedimiento
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a quo se refiere la presente patonte de invencién. De
forma analqga, los oompuestos de rormula general I en ‘
1os que R represents un grupo hidroxllo pueden formar sales
golubles oon hidrdxidos alcallnos. B
] A oonxinuaoién ge degcrlben aLgunos ojemplos
ilustrattvose
_Elemplo 1

A une soluoidn de écido'2;metoxi-4~amino-5~n;tro»
benzolco (42 g;. O, 02 moles) en N,N~dimetilformemide (400
ml) se le afiade ?na_so:lucién de trietilamina (2,78 mly
0,02 moles) en N,Nedimetilformemida (5 ml)., Ia mezcla se
enfria a =50 ~108 y ge ofiade wna goluolén de oloroformlaw
o de otllo (2,2 g; 0,02 moles) ‘en totrahld rofurenoc
(5 ml) '

Lg. mezole de la reacclon se agita e la misma
tempera‘l:u;r'a duran‘be 2 horas ¥y se le gfiade une solucion de
1~oiclohexa=l! ,4' ~dienilmetllmjeaminoplporidina (3. 84 &;
0,02 moles) en tetrahldrofursno (15 ml). Despuds de sgltar
durente 1 hore a =52 = 102C. so deja que alcance la tem~
peraturs amblente dﬁxagte la noche., El disolvente se
extree a vaclo y ol reslduo se vierte en una solucién de
bloarbonato sbédlco acuoso. El sélide resultante se exbrae
eshaugtivamente con cloruro de metileno; los extractos
oxgéyioos se laven con ung_sqlucién de bicarbonato gddico
acuosa y luego con agua; se geca (Na2§o4) ¥ el disolvente
se elimina a vacio. Se obtlene Ne-(1l~clclohexa=lt 44! edice
n@lmetilpipezid~4éil)—z—meﬁoxia@-amino—B;mitrobenzamidg
(4,7 g) ¥ se oconvierte en su olorhidrato medisnte una go-

lueldn seturade de eloruro hidrdégeno etanblico; ol cloxw
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hidrato funde a 1929-194865 (aec). .
Log suguienﬁesrcom@ﬁestos ge preparsn de ung maners glmie
lafz L ' '
Ne{1-(ciclohexa-1" , 4! ~dLenilotd 1) pl porldmj~d1]-2mmotoxim
~d~amino~5=nitrobenzamida, ouyo clorhidrato funde a 2192
22100, . | |
Nemeti 1-e(1veiclohexe-11 4 ~dienilmetilplperidemddl)=om
-metoxi;4—amino~5-ni%robenzamida; ouyo fumgrato funde g
2052 ~2072C, o . _
(1oLl ohexasL", 4 ont InetL1pL po rhdf—L1) ~2-mot ol m
—acetgmido-B-nitfobenzamiaa; euyo fumarato funde & 1849;'
1968¢, L . '
He(leciclohexael! ;4' -aienilmetilpipeﬁd—mu'-2-me1;pxi-a;;5_
vazimidobenzamidg;.quyo fumarato funﬁe'a.1789r180&02 (aec.)
Ne(1-ciclohexa-1t y 4! ~dienilmetilpiperid=i-Ll) ~2~metoxi 5o -
;nitxobenzamida,'quo fumarsto funde a 1619-i6390;
Nh(l;cidlohexa-l'.4'~dignilmsfi1piperid-4-il)-2;éﬁqxi~4-A_
;aming-B;nitxobenzamida, cuyo fumarato funde a‘2129-214202
(aeo). . - B
Nw(léciclohaxa—ll,4'-dienilmetilpipexid-4~il)-a-éiiloxi~4-
-amino—E-nitrobegzgmida; ouyo fumarato funde é 1982.2002C,
N-(l-ciclohaxa-l! ;4' ~dienilmetilplperid=ie=ll) w2~propareilom
gi=j-gmino-5enitrobenzamida, ouyo fumareto funde g 1980 -
200¢ (de0). _ '
N—(l#ciolohexa—l';4'-dignilmetilpiperid-A;il)~2—olor0—4~
~arl.no-5-nlt robenzamide, cuyo fumareto funde a 2012.-2032C

' (dec).

big[N-(1lwciclohexa=1' ;4! =dienilmetilpiperid=dedl)mdebenzi—
loxi=5-metiltiobenzamida] fumarato, p.f. 1542«1568C,



;~*(1-oiclohex~—3’ wend. 1mebl 1plpe i d--l;?" l);-amme'boxi«a ~nitro-
benzamide, ouyo fumarate funde & 201‘1«20390.
Ne-(1-ci.clohexe3" ~onilmetilyl pe md-—ll--il) "2“m0‘1703€i*~4-aceta—-

_ mido-5-nitrobenzamida cuyo fumareto funde a 2042+.2062C
5.  (dec), ] _
Ne(1=01clohox3! ~ond, metl 1 plperid—d+d 1) ~2-metoxi~4-gminow
-B—nitrobenzamida; cuyo fumarato Tundo a 2208 ~2220C,
Wl 2( 4-metneiclohexa-1;4—aieni1)met11pipexid-4~11]~2~
—olom¥4-amino;5—nitmbenzamida; cuyo fumarate fundec a
10, 2192~2218C (dec)
ble N—[l—-(4-metilo:.clohexa-l, 4-d:-onil)me‘bilp1pend-4-il]
w2~gliloxl=-4~amino—5-nitrobonzgmida fumarato, Pafe 1970~
1992¢ (deo)
R B ’L—metilc:.clohexanl, 4v-uiem1)me‘l::l.lp1pe r:.a-«4~i1]-a-
15, ot oxledeniino~5-nitrobenzamida, ocuyo fumarato funde a
2208 ~2220C dec).
Nee[1( 4—metnca.olohexa~1,4-dion:a.1)metilpipena~4—i1]—2~ )
116 0X i o5 w1 brobenzemida, cuyo fumarato funde g 1488=1508C,
_ Nee[ Loe( 4;-11_10’55.101 clohexa~l, {~dieni :}) metilplpe r'i.d~d;~il -2~
20. ;-me‘boxi;‘4~amino~5-ni'bmbenzamida, cuyo fumarato funde a
2252-2272C (dec) ‘
N-[1~(4~netileiclohexa~l, 4«11 eni 1) moti Lpl porddmiel ]2
~propargiloxl-vamino-5enitrobenzamida, p.f. 1859-1B74C,
N-(1-ciolohewad! 4* ~dionilmebllpl poridmded 1) w2-hid roxi=
%5, wjeguino~5-nitrobenzamda, cuyo furarato funde a 2;33“
~235¢ (dec). N
He-(Leciolohexamlt y 4! =dLont luetilplperidednll)-2-geetoxim
~,~geotanldo-5-nltrobenzemide, p. £, 2182-2202C (dec ).
Nelm( 2v0iclohexa=1? 34! vdicnilotil) pi pexid—lL-iluz—me'boxi—
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?4»amino—5;nitmbengamida; Def. 2152-2178C,
N%-lé( 2~clclohexa~1',4* —dieniletil)pipexié-i-ﬂ.l w2 gtoxi~
—4-awino§5—nitmbegggn;iaa; p.f. 2000-2022C,
Felw=(2~ciclohexa-Lt 44! ~dieniletil)piperidmieil, ~2mpropare
giloxi;-l},'-amino?b‘_ —ni’crobenzanﬂ.da'; DT 1639-1559(;;
Ne(lwdlclohex=3" ?-en;?.lmg’c_:glpi perid -;-4-; 1)=2vgli l&xi~4-ami;.
no=5-nitrobonzamida, p.Te 190R-1920C,
Ne(1l=~ciclohexe=3" -9nilméti 1piperid -3;;-:‘.1) éa-éthi;z‘t—amino-
5enitrobenzemida, cuyo fumarato funde a 2279-2299C, (dec),
N-(l~oiolohexa~l',4!~dieniluetile3wmetilpiperldedeil)2m
vme'toxifzi-é-anﬁ.no#ij-ni'brobenzamida; ouyo fumgrato funde a
1922+-1948 (dec) ¥ . |
NegtL 1N 1ot Lohexa1" , 4* ~d0i onilmetilpl porddmd=il) ~2mon
toxi%ézitrobenzand.da, cuyo clorhidrato funde a 2'322-2'3420
(dcc). ) o

| Los fumarstos menclonsdos se obtlenen mediante
la adiolén de deido fumarico en centidad estequiométrica
a una solucibn etendlica calliente de le piperidina base.
Ia soluclén celiente resulte se enfria y el fumarato
eristaliza.

E-;]em;glo 2 )
Una mezcla de N%—(l-ciolohexa-—l' ;zi'~dienilme-bil—

pl. porid el L) ~2=scetoximivacetantd om5mnit robenzant da
(3;5 g3 0,007 moles) -ﬁreparada por el procedlimiento
descrito en el ejemplo 1-, hidrdxido de sodio (0,75 &3
0 0155 moles), sgua (65 ml) y etenol (35 ml) se hiewe
bajo reflujo durante 3 horss. Se diluye la mezcla con
agus, e neutraliza con doido olorhidrico ailuido ¥ se

£iltre ol solido, se lava con sgua y eter etilico para dar
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2,6 g d6 Ne(leclolohexa=l',4!=dLenilnetilpiperid—d=il)~2~
-'n-hid:r'qnti%-acetanﬂ.do-b‘é-ni'l;robenzanﬁ.da, p.f. 2152-2178C
(aec).

Yjemplo 3
Una mezcla de N#(l?-ciclohexavl' s 41 -dieni luetlle

pigem;&eu)ﬁ;hiamiq;-acetamiqwm;tmbenzamida
(2,1 g3 0;9050 moles) ~preparada segim ge describe en el
ejemplo 2=, hidroxido de sodio (0,40 g3 0;. Ol moles), agua
(50 m1) ¥y ebenol (25 ml) se hiexve bajo reflujo durante
3 horas. ILa mezcla se diluye con agaa; se neutraliza
oon écido olorbidrico diluido y el precipitado se wecoge
por filtracidn. Bl procipitado se lava con sgua y con
é’ter.e'l:ilico para dar 1,8 g de He(leciclohexa~l* y4'=dienil-
motd. 1pi perid —4=L1)~2=hid roxied~amino-5~nitrobenzemida, Este
compuesto se frata con deido funpérj.co por el procedimblento
desorito al final del ejemplo 1; para dar el NF(1401010~
hexgw1!,4! -dienilme‘bllp:.pexﬂ.d-—tl-—-ll) -2-h:l.d LOXL w11 ol o
~nitrobenzamida fumarato, p.f. 2332~2352C (dec).
Ejemplo 4

Ung mezolg de N—(l-ciclohex~3'-emlme’sa.lp:.perid-
-4~il)~2—meho:a.-4-aeeuann.do-5-m'brobenzamlda (443 g; 0,01
moles) -pl?parados por el procedimiento degcrito en ol
ojemplo l-, geldo clorhidrico concentrado (5 ml); metanol
(40 yll) y azgua (40 ml) se hiexwve bajo reflujo durante 2
horas. EL mebanol se eliming a vacio y la mezcla hecha
alcaling con una solucidn de blearbonato sédico acuosa.
So filtra el sblido y se obbiens Ne(l-ciclohexe3'~enilucw
$11piperid=j=il)=2-metoximjmamino-5-nitrobenzamida (3,5 g)

E1l Pumareto se prepara mediante el procedimiento descrito
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al Tinal del ejemplo Ll. p.f. 22002228 0%
- Ejemplo 5: o )
Una guspensibn de N—(l—-c:.clohexa—l' ,4‘ ~dienilme~
til—pipend-—4-—:.l)-2—ace~boxi—4—ace'tamido-E—ni"trobenzam:.da
5. (4456 g; 0.01 moles) ~preparade medisnte el procedimiento
deserito en ol ejemplo l-, en etanol (;30 ml), acido clor—
nidrico concentrado (4,5 ml) y sgua (60 ml) se hiexve
bajo reflujo durante 2 horas, La mezcla se dlluye con
agua, ge hace alealing con bioarbona‘bg s{)dico ¥y se ex'!;rae
10, con cloraformo, Ia solucidn orgénica se seca (Na SO A'r),
se extrae el dlsolvente @ vacio y ge trifura el resto con
éter etilico para dar un sblido que se trate con la canw-
$1ded estequiométrica de deido fumArico en ebanol callente.
Por enfriamlento y pogterlor recn.stal:.zac:.on
15. de e'l:anol, ge ob-t::.enen 3,1 g de N“(l“‘OlC].OheAa—l' 4t -
-dienilmetilpiperid -4._-_11) -?.-—Md 7%l =]amin o-5eni t robenza~—
mida fumarato, p.f. 2332-2358C. (dec).
_Ejem;gio 6
Una golucidn de 2—metox;i.-—4-aqe1:arﬁido-’5-—ni'&m—
20, benzoil cloxuro (8,2 g; 0,03 moles) disuelta en tetrahi-
drofursno enhidrido (45 ml) se efiade poco & poco & otra
golucidn de leciclchexa=l',4' -dienilmetil-zi—qnﬂ.no;-pipeﬁ.—-
_ dina (5,25 g5 0,028 moles) y trletilemina (3,87 ml; 0,028
moles) en fetrahidrofursnc anhidrido (45 ml) a tempera~
5. tura ambiente; Al término de la adicién; lg mezole se dew
ja a temperaturs ambiente en agi'{:agién durente la noche
¥ la mezcla se ooncentra a vacio, se vierte en ggua ¥ se
extrae oon cloroformo. Ia solucién omsénica se seca

(Nazsozi) ¥ el disolvente ge exitrae a vacio. E1 residuo
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ge guspende en metenol caliente y se trata con la canti~
dad estequiomdtrica de deido fumirico para dar wia golu-
cién de la ougl cxigtallza el Ne(lwciclohexa=dl' ;4'~dienil;-
me'bilpipe:cﬁ.df-t!--il)—2vnle’co:§i~zi~—ace-kamido-—snnitrobenzamida
fumareto (12,8 g) p.f. 1849-1868C.

' Ejemplo 7 |

A ung golucidn de N-f(l-ciclohexa-*l' ;4'—diem‘.l-
el el porid =4i1) ~2emne' oxi ~4maml.no=5~ni trobenzamida,
(1,2 g3 0,0031 moles) ~prepareda segin so descxibe en el
ejemplo 1=, on acetona (40 ml) y cloroformo (40 ml) se
le afiade loduro de metilo (1,25 ml; 0;02 moles). Despuds
de za:g:!.“caal‘x.i 8 ‘tempergtura ambiente durente 15 horas, se
recoge el sdlido y se lava con éter etflico para dar 1,2
g. de N;—(l-eiclohe:ca-l' ,4.'—dienilme’cilpipexﬁ.d.—zi-iil.)-2-7
o't ol ~d~gmino~5=nitrobenzamide metil Loduroc. Degpuds
de la recrletalizacién de ung mezcls de sgua metanol, funw—
de g 2130-2158C (deec).

= ° =

RETIVINDICACEONES

Degexﬁ.to'el’obj'eto del presente invento se de-
¢laran nueves y de propia Lnvencidn las siguienteg rei-

vindlcaclones. B
1, Procedimiento de preparacidn de derivadog de

la pipexﬁ.di:%a de fbrmula general

R
D i P
R* / \"-con—  N—CH—¥—R* I
R R6

-

en donde R representa un dtomo de haldgeno 6 un grupo
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hidroxi, aleoxl inferxior, algueniloxi infezﬁ.or; alguinilo-
xi lnferior 6 avalgulloxi 6 wn grupo aciloxi inferlor en
el cual el grupo acilo se deriva de un doido carbox{lico;
R repregenta un é'bozpo de hidrdgeno 6 un gmpo amino, |
alquilamino inferior, dialqwilemino inferlor é wn acila-
mino inferior en el ocuzl el grupo acilo se derlva de un
deido carboxilicos R? repregents un ZIUpo ni'b_ro; trifluo=
romotilo ¢ alquiltio infexior é R' y R? juntos formen

un grupo triazo (eg decir ~HNeN=N-); R representa un
&tomo de hidrdgeno 6 un alquilo inferior & alquenilo in=
ferior, 6 un grupo cleloalquilo & eicloalquenilo tenien-
do de 3 a-T &tomog de carbono en el anillo; 4 un grupo
:fenilo, R4 repregenta un ‘gmpo_oicloglquenilo ‘teniendo

3 a 7 &tomos de carbono en el anillo,' opclonglmente sug-—
tltuido por un grupo algulle inferior 0 glquenilo infee
1i.013 Q, g0 ¥ R/ repregentan oada uno un &tomo de hidrde
gend; un grupo alguilo inferior, alquenilo inferior 6 un
grupo bencilo, ¥ W representa un enlace sencillo 6 un
grupo alquileno inferior & alquenileno inferior; carac-
terizado porque se hace reaegionar un dexrlvado reactivo
como haluro; ester alqu;'l'.lico, enhidrido 6 anhidrido mix-

t0 de férmula general:

IIL

(en donde R, Ry R gon 1o que se ha definido anberior—

mente) con una piperidina de férmule general:
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(en donde los dlstintos simbolos %ienen el mismo signi-
flcedo cltado con enterlorided) en el geno de un disol-
vente oxgénico’e'omo benceno, toluego; cloroi’onno; tetra-
hidrofurano, N',I\T-dime'bilfomamida 6 diaxeno; a una ‘tompe-
retura oomprendida entre ~5¢ y 1202C gegim la naturaleza
del derivado del deldo IIL usado; alsléndose Llos produce
'bos*.poi' procedimientos habii:uales. .

2. Procedimlento segin la reivindicacién 1,
caracterlzado pomue cga.ndo el derivado regctivo del
deldo IIL es un_haluro, la ‘bemperatura mas aproplada es
de 1oe’a'sonc, glendo conveniente la utilizacidn de un
catalizedor como tristilamina 6 plridina. |

3. Progedimiento segim lag yeiviniicacilones
1y 2 carscterlzado pomue cuando se utiliza un anhidrido
mixto del deldo IIL como derivedo remotivo, la ‘temperatis-
re més aproplada es de 58 g 402, giendo conveniente
preparar dlcho enhidrido mixto in gitu por reaccloén del
deldo III con cloroformiato de etilo y presenciz de una
lgasé como trietilamina & una temperatura comprendide
entre ~200 y 2500, ) _

4. Procedimlento gegin lag relvindicaoclones
la 3 caracterizado poxque cuando se desean proparar los
compuestos de estxuctura I en log que R* y/0 32 son un

grupo amino y/o R repregenta un grupo hidroxi, es acon~
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sejable efectuar la reat_)eic’m vartiendo del soido IIL acila-
do por . grupo acetilo, cloroace‘bilo; tzifluoroaéé'i:ilo
6 ftalilo, con lo que ung vez efectuads la reaceiln de
condensaciin en las condliciones citadas, se obtienen los
compuestos de :Eéxgpu}a general I O« N-pclladog que poxr
posterior hidrdlisls en medio dcido & alealino a tempera-
tura oomprendida' entre 208 y 90RC ge obtienen log compues-
tos I con B} y/o R® igual a wn grupo amino y/o R un gru~
o h:.d:mx:.. . i | B
- 5. Procedimiento segim las reivindiceciones 1

a 4, caracterizaedo porque la hidrdligis gcida se efectua
usendo doldo clorhfdrico dilwido mientras que en la hidro-
ligis alcalina se usa hidréxido sédico § potasico y como
dlaolvente ung mezola de agua ¥ aloqhol: _

6. Procedimiento seglim las relvindicaciones 1
a 5 caxacterizado porgue los compuestos de estruc'k_t_xra I se
alslen en Forma de sales tanto con écldos orgénicos como
inorgénicos, § tembién en forma de salos de emonio cua~
ternariag oon haluros 6 swulfatos de alguilo, efechuandose
la galificacidn en alcchol & mcetona. )

7. P—roqedimien'bo de preparacidn de derivados
de la plperidina. A

Segln se describe y reivindica en la presente
memoria descriptiva que consba de 17 péginas folisdas ¥

eseritas a mAgquina por una sola de sus caras.
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