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M E M O R I A D E S C R I P T I V A
de una Patente de Invención a nombre de: 
BBEIEPREUSSEN AETIENGE3ELLSCHAFT FÜR BERG- 
BáU UND CHEMIE, domiciliada en Bbmber^ 
Niederrhein (Alemania), por "PROCEDIMIEN­
TO PARA LA OBTENCIONDE ESTERES ALQPUA- 
!nnCALQUILICOS BE ACIDOS AMDN30XIBE3KZ0I-

cos*.

Por la patente sui^t 27^*986 es sabido que se obtienen 
ásteres del ácido 4-aminosalíoílioos de alcoholes básicos ha­
ciendo reaccionar ácido 4-aminosalicflico o una sal metálica 
del mismo eon úna halogenal quilamina ^eferentemente en pre— 

$ sencia de un alcohol.
Ahora bien, se ha descnbierto que pueden obtenerse ás­

teres alquilaminoalquílicos de ácidos aminooxibenzóicos con­
virtiendo los ácidos nltrooxibenzóicos primeramente en sus 
ásteres alquílicos halogenados, reduciendo luego estos áste- 

10 res por los mátodos conocidos en los correspondientes ásteres 
alquílicos halogenados del ácido aminooxibenzóico y por reac­
ción de los mismos con una amina sustituida que contiene to­
davía un átomo de hidrógeno reacciona ble, se sustituye el



-* =  2 =  2 0 48 6 6
átomo de halógeno por un grupo amj.no. Aquí por regla general 

15 no es necesario aislar despuás de la reacción el áster al qui­
lico halogenado del ácido amlnooxibenzóico, pues emplean^ an 
disolvente indiferente puede realizarse inmediatamente su re­
acción con una amina sustituida. Pueden emplearse aminas ali— 
fóticas, aralifáticas, aromáticas o alifático-aromáticas mix- 

20 tas primarias o secundarias sustituidas, aminas heteroeidicas, 
aromáticas hidrogenadas o heterocidicas hidrogenadas.

La reducción de los ásteres halogenalquílieos de los 
ácidos nitrooxibenzóicos en los ásteres halogenalquílieos de 
los ácidos aminooxibenzóicos se caliza en agua y/o un disol- 

25 vente orgánico adecuado. La reducción puede efectuarse a tem­
peraturas normales o aumentadas y tambiáh a presión ordinaria 
o aumentada.

La reacción de los ásteres halogenalquílieos del ácido 
aminooxibenzó&co con una am-Tna sustituida se efectúa con o sin 

30 empleo de un disolvente a temperaturas normales o aumentadas. 
Dado el caso esta transformación puede tambián realizarse bajo 
presión.

Los ásteres preparados por el presente procedimiento son 
en parte excelentes anestésicos locales.

35 Explicaremos más detenidamente el invento valiándonos
de los siguientes ejemplos.

Ester cloretílico del ácido 4-nitro-2-oxi-benzóico.
10 g de ácido 4—nitro-2-oxibenzóico, 100 cm^ de etlleno—

40 clorhiorina y 5O ccP de ácido sulfúrico concentrado se calien­
tan al baño marla durante 12 horas. Despuás de separar por 
destilación al vacio la et lleno cío rhidrina en exceso, se vier­
te el residuo oleoso sobre hielo y  el áster formado se extrae 
con acetato de etilo. Despuás de lavar con agía y secar sobre
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4$ sulfato sádico, se concentra por evaporación al vacio la diso­
lución de acetato etílico. Despuós de recristalizar en etanol 
se obtiene el óster en forma de agujas con posto de fusión 86s.

Ester cloretilico del ácido 4-amÍTm-^-cici-benzóieo.
$ g de óster cloretilico del ácido 4—nitro-2-oxi-benzói co 

$0 se disuelven en 100 em? de etanol y despuós de agregar como 
catalizador 0,5 g  de óxido platínico, se reduce a 20a con hi­
drógeno. Despuós de terminar la fijación de hidrógeno, se se­
para del catalizador por filtración, se concentra al vacio y 
el óster se recristaliza en cloruro secundario de butilo. Eb- 

55 jitas que funden a 118a.
Ester dietilaminoetílico del ácido 4-amino-2-oxi-benzóico.
5 g del óster cloretilico del ácido 4— amino-2-oxi-benzóico 

se suspenden en 20 cm^ de benzol y despuós de agregar 6 g de 
dietilamina se calientan en el autoclave durante 10 horas a 

60 110a. El producto de la reacción se disuelve en ácido clorhí­
drico diluido, se separa la capa de benzol y a la disolución 
ácida acuosa se agrega carbonato potásico hasta reacción fuer­
temente alcalina. El óster oleoso dietilaminoetílico formado 
del ácido 4-amino-2-oxibenzóico se extrae don cloroformo. la 

65 disolución se seca con cloruro cálcico y se concentra por eva­
poración al vacio. Se obtienen 4,4 g de la base estórea oleosa 
(74 % de la cantidad teórica). El hidrocloruro despuós de re­
cristalizar en etanol, forma agujas con punto de fusión 1542.

Ester nineridinoetílico del ácido 4-etmino-2-oxibenzóico.
70 5 g del Óster cloretilico del ácido 4-amino-2-oxÍbanzóico

se calientan al baso maria durante 24 horas con 10 g de pipe- 
ridina. Despuós de separar por destilación al vacio la piperi- 
dina en exceso, se recoge en agua el producto de la reacción, 
se filtra la disolución acuosa y  se alcaliniza con carbonato 

75 sódico. El óster piperjdinoetílico formado se aísla con cloru-
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ro outílico secundario. Después de eliminar por evaporación el 
disolvente, se obtienen el monohidrato del áster con ponto de 
fusión 73a. La combinación anhidra funde a 688. Hidroelomre: 
agujas recristalizado en agua. Ponto de fusión 2278 (descompo- 

80 sición).

Ester eloretílico del ácido b-nitro-2—oxi-be!izóico.
20 g ae ácido ^-^titro-2-oxi-benzóico se calientan al baño 

maria durante 8 horas con 150 cnP de etileno clorhidrina y 100 
85 cm^ de ácido sulfúrico concentrado. Se separa por destilación 

al vacio el exceso de etilenodorhidrina, se vierte sobre hie­
lo el aceite remanente y se extrae repetidas veces con benzol. 
La disolución benzólica se lava con agua, se seca sobre sulfa­
to sódico y se concentra por evaporación al vacio. El áster 

9O obtenido se recristaliza en isopropanol absoluto. Agujas con 
ponto de fusión 92*.

Ester dietilaminoetílico del ácido 5-amTiin-2-oxi-benzóico.
10 g del áster eloretílico del ácido b-ndtro-2-oxi-benzói- 

co se disuelven en 100 cnP de benzol y después de agregar 1 g 
$5 de esponja de paladio se agita con hidrógeno a la temperatura 

del local hasta que termina la fijación de hidrógeno. Se sepa­
ra el catalizador por filtración y a la disolución benzólica 
que contiene el áster eloretílico del ácido 5-amino-2—oxi—ban- 
zóieo formado, se agregan 3O g de dietilamiao y  se calienta 

100 varias horas en el autoclave a 120 s. La mezcla de reacción se 
disuelve en ácido clorhídrico diluido, se separa la capa ben­
zólica y a la disolución ácida se agrega carbonato potásico 
hasta reacción fuertemente alcalina. Después de extraer agi­
tando con benzol, se seca el extracto sobre sulfato sódico y 

IO5 el benzol se elimina por evaporación al vacio. El áster se ob­
tiene en forma oleosa. Su hidrocloruro recristalizado en iso-
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propanol forma cristales con ponto de fusión l6$s.

A

1

Se reivindica como nuevo y de propia invención:
1.- Procedimiento para la obtención de ósteres alquila- 

llO minoalqoílicos de ácidos aminooxibenzóicos, caracterizada por­
que ósteres balogenalquilicos de ácidos nitro oxibenzói oo s se 
reducen por los mótodos conocidos en los correspondientes ós­
teres halogenoalquílicos de los ácidos aminooxibenzóicos y es­
tos se hacen reaccionar luego con una amina sustituida.

11$ 2.- Procedimiento según lo reivindicado en el ponto 1,
caracterizado porque la reducción se efectúa en agua y/o un 
disolvente orgánico adecuado a temperaturas normales o aumen­
tadas, dado el caso bajo presión.

$.- Procedimiento según lo reivindicado en los puntos 
120 1 y 2, caracterizado porque la reacción de los ósteres haloge- 

nalquilicos del ácido aminooxibenzóico con la amina, emplean­
do o nó empleando un disolvente, se verifica a temperaturas 
normales o aumentadas y dado el caso bajo presión.

4.- Procedimiento para la obtención de ósteres alquila— 
12$ minoalquilicos de ácidos aminooxibenzóicos.

Tal y como se describe y reivindica en la presente memo­
ria descriptiva que consta de cinco hojas escritas a máquina 
por una sola cara.

Madrid) $ de Agosto dé l.$$2 .
A N l U í ^  rEKNAM DEZ FASÜUM
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