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PATERTE DE INVENCION

CIBA. CASE 2724.

MEMORTIA DESCRIPTIVA
sobre:

"Procedimiento para la obtencidn de nuevos dsterest.

OLICITANTE: C I B A, Société Anonyme,

domiciliada en Basilea, Suiza.

la presente invencidn se refiere a la obtencidn
de ésteres undecilénicos de 8-oxiquinolinas, especialmente

de la 8-oxigquinoline de la fdérmuls

L

CO(CH ) CH=CH
28 2

5. Y de haldgeno-8-oxi-quinolinas, tal como la 5-cloro=T-yodo-
8-quinolina y de sus sales., Estos nuevos ésteres son eficaces
contre microorgenismos, tales como hongos, bacterias y

protozoos, y pueden hallar aplicacién como medicamentos
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contra enfermedades de la sangre causadas por hongos, en
primer lugar enfermedades de los pids. ILos nuevoé compuestos
se distinguen ventajosamente del dcido undecilédnico y de las
8-oxiquinolinas y sus ésteres conocidos, por ejemplo por su
efecto fungicida contra Soor y@ricdfito - (tifie ). Hey que
destacar en particular su eficacia contra zodfitos.

Los nuevos ésteres pueden obtenerse segin métodos
usuales, Asf{, por ejemplo, puede hacerse reaccionar el scido
undecilénico o sus derivados reactivos, tales como halogenu-—
ros o anhidridos, con 8B-oxi-quinolinas o sus fenolatosa.,

Esta reaccidn se realiza con ventaja en presencla de agentes
condensadores, especlalmente de naturaleza bdsica, como
piridins.

Segun sea el método de trabajo, se obtienen los

naevos compuestos en forma de sus bases o de sus sales, De

" las bases libres se pueden obtener las sales en forms usual,

oomo por ejemplo, sales de los 4cidos halogenohifdricos,

dcido sulfurico, nitrico, fosfdrico, sulfocianhfdrico,acético,
propidnico, oxdlico, metanosulfénico, etanosulfénico,
oxietanosulfénico, benzolsulfénico o toluolsulfénico.

Ia invencidn se describe con mds detalle en
los siguientes Ejemplos. Entre parte en peso y parte volumé-
trica rige la misma relacién existente entre gramo y
centfmetro cubico., las temperaturas se indican en centigrados,
EJEMPTO 1.

A una solucidn de 20 partes en peso de 8-oxi-
quinolina en 100 partes vol. de dter seco y 1l1'5 partes
vol.de piridina, se agrega una solucién de 28 partes en peso
de cloruro undecilénico en poco dter seco,dejando reposar

durante algunas horas, A continuacién se tratas la megcla de
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reaccidn a fondo con agua, lejia de sosa cdustica diluida y
40. ~ nuevamente con agua; se seca la solucidn etérica, se destila

el residuo, una vez eliminado el éter, en el alto vacfo

¥y se obtiene el éster undecilénico de la 8-oxi-quinolina,

de la férmula
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45. en forma de aceite incoloro, siendo el rendimiento de
aproximadamente 80%. Punto de ebullicidén, con uns presién
de 0'05 mm. a 174-1802 C¢. Adicionando a la soluciédn etérica

- dcido clorhidrico diluido, se precipita el clorhidrato en
forme de precipitado incoloro que funde a 102-1042 C.
50. BIEMPLO 2.

» 20 partes en peso de 5-cloro-8-oxi-quinolina se
disuelven en 60 partes vol., de piridina, se agresga una
solucidn de 23 partes en peso de cloruro undecilénico en
100 partes vol. de benzol y se deja reposar durante algunas

55. horas. Elaborando en forma andloga como en el ejemplo 1
destila el éster undecilénico de la 5-cloro-8-oxi-guinolina
de la férmule
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60. e une presidén de 0'3 mm. a 190-2002 C. Punto de fusidén g

41-422 ¢, Rendimiento el 94% de la teorfa.



EJEMPLO 3.

Se disuelven 9 partes en peso de 5,7-dicloro-8-oxi-

quinolina en 100 partes vol., de benzol y 3'5 partes vol., de

65. piridina se agregan 8'6 partes eén peso de cloruro undecilénico
Y se deja reposar durante varias horas. A continuacidn se
trate la mezcla de reaccidn con agua, acido clorhfdrico
diluido y agua, se seca la solucidn benzdlica y, despuds de
eliminar el benzol, se destila el residuo en el vacfo. El

70. éster undecildnico de la 5,7-dicloro-8-oxi-quinolina, de la
férmila

0-CO(CH ) CH=CH
28 2

destila a una presidn de 0'1l5 mm, y a 202-208¢ C.,formando
754 un aceite que se solidifica paulatinamente. Rendimiento 69%
tedricos.
EJEMPLO 4.
20 partes en peso de §-cloro=7-yodo=-8-oxi=-quinoline
se disuelven en 80 partes vol. de piridina, agregdndose
80. 13'5 partes en peso de cloruro undecilénico disuelto en 100
partes vol., de éter. Despuds de prolongado reposo se lava
la mezcla de reaccidn en forma usual, y se seca, Se destila
el &ter, se disuelve nuevamente el residuo aceitoso en éter,
se filtra 1la solucidn , agregdndose la cantidad calculads
85, de dcido metanosulfdnico, El aceite que se separa queda

golidificado en el frio. El metanosulfato asf obtenido, del

éster undecilénico de la 5-cloro-7-yodo-8-oxi-quinoline
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de la férmule i 976 76\
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funde a 61-632 C. Rendimiento el 50% de la teoria.
EJEMPLO 5.

A una solucidn de 20 partes en peso de 8-oxi-
gquinaldina en 150 partes vol, de dter y 10 partes vol. de
piridina, se agrege une solucidn de 22'5 partes en peso ds
cloruro undecilénico en 50 partes vol. de &ter, dejando
reposar durante variaes horas. Se lava y se seca la mezcla de
reaccidn en la forms usual, Después de eliminar el éter,
destila el éster undecilénico de la 8-oxi-quinaldina, de

la férmula
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e una presidén de 0'2 mm. y a 194~1962 C., con un rendimiento
de 78%4. En forme andloge puede obtenerse el dster undeciléni-
co de la 5,7-dicloro-8-oxi-quiraldins,
N o m™ &
Descrita suficientemente la naturaleza del invento,
asf como la menera de realizarlo en la prdctica, debe hacerse
constar que las disposiciones anteriormente indicadas: son

susceptibles de modificaciones de detalle, en cuanto no
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alteren su principio fundamental., Tambien se hace constar
que el invento corresponde a una patente presentada en Suiza
con fecha 16 de mayo de 195Q, n® 56536, acogiéndose, por lo
tanto, a los beneficios que conceden los Convenios Internacio-
nales en vigor, ﬂsiende lo que constituye la esencia del
referido invento y por lo que se solicita Patente de
Invencidn,por 20 afios en Espafia: "PROCEDIMIENTO PARA TA
OBTENCION DE NUEVOS ESTERES"; caracterizdndose por lo
giguientes

le.= Procedimiento para la obtencidn de nuevos
ésteres, caracterizado porque se obtienen é&steres undecilénicos
de 8-oxi-quinolinas, _

28.= Procedimiento segun reivindicacidn 18,
caracterizado porque se obtiene el &ster undecilénico de
le 8=oxi=-quinolina.

38.= Procedimisnto,segin reivindicacidn 18,
caracterizado porque se obtiene el Sster undecildnico de la
5=0loro=7=-yodo=-8=0xi-quinolina,

49.; Procedimiento para la obtencidn de nuevos
ésterea; tal y como quede substancislmente descrito en
la presente memoria, que consta de seis hojas escritas a
mdquina por una sola cara.

Madrid,
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