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P A T E N T E
D E

I N V E N C I O N

po r, "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE SALES DE UN DI CIO 
ROACnTOXI-AHINOPROPANOL", a  fa v o r  de l a  razó n  s o c i a l ,  F . 
HOFFMANN-LA ROCHE & C IE ., S o c ié tó  Anonyme, de B a s i le a  (Sui 
z a ) .

MEMORIA DESCRIPTIVA

La p re se n te  in v en c ió n  se  R e f ie re  a  nuevas s a le s  de 
un d ic lo ro a c e to x i-a m in o p ro p a n o l de l a  fó rm u la  g e n e ra l
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en l a  c u a l  HX r e p r e s e n ta  un acido  m in e ra l, p a r tic u la rm e n ­
t e ,  e l  ac id o  c lo r h íd r ic o .  Las s a le s  m encionadas p re s e n ta n  
l a s  mismas p ro p ied ad es te r a p é u t ic a s  que e l  c lo ro a n fe n ic o l ,  
son  fá c ilm e n te  s o lu b le s  en e l  agua, y se  tra n sfo rm an  f á c i l  

10. mente en  c lo ro a n f  e n ic o l ,  cuando son t r a t a d a s  m ed ian te  agen
te s  b á s ic o s .

Seg&n l a  in v e n c ió n  son o b te n id a s  e s ta s  nuevas s a le s  
por un p ro ced im ien to  que se  c a r a c t e r i z a  por e l  hecho de que 
se hace re a c c io n a r  un ác ido  m in e ra l, de p r e f e r e n c ia ,  e l  áo i 
do c lo r h íd r i c o ,  con l a  D - t r e o -2 -d ic lo ro m e t i l - 4 - h id ro x im e t i l -15
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5 - ( p - n i t r o f e n i l ) - o x a z o l in a .
La D - t r e o - 2 - d ic lo r o m e t i l - 4 - h id r o x im e t i l - 5 - ( p - n i t r o  

f e n i l ) - o x a z o l in a ,  em pleada como s u b s ta n c ia  de p a r t id a ,  puja 
de s e r  p rep a rad a  de modo que se  a c i l a  l a  D L - tr e o -b e ta - f e n i l  
s o r in a  en su grupo am inado, transfo rm ando  e l  p ro d u c to  de 
a c i l a c ió n  en una s a l  de q u in in a , y que se  c r i s t a l i z a  e s t a  
A ltim a en agua de m anera f ra c c io n a d a , descom poniendo l a  s a l ,  
transfo rm ando  l a  p rim era  p o r c r i s t a l i z a c i ó n  m edian te  á l c a l i  
en  l a  L - t r e o - N - a c i l - b e ta - f e n i l s e r in a ,  d e sa c ila n d o  seguidam en 
t e  y  e s te r i f i c a n d o  l a  L - t r e o - b e t a - f e n i l s e r in a  form ada, d ia  
c ila n d o  e l  á s t e r  de L - t r e o - b e t a - f e n i l s e r in a ,  n i t r i f i c a n d o  e l  
p roduc to  de a c i l a c i á n ,  h id ro l iz á n d o lo  p a ra  p ro d u c ir  l a  L - tre o -  
- b e ta ,  p - n i t r o f e n i l s e r i n a ,  r e e s t e r i f i c a n d o ,  hac iendo  reacoi_o 
n a r  e l  á s t e r  de L - t r e o -b e ta - y P -n i t ro f e n i ls e r in a  o b te n id o , con 
un  é t e r  d ic lo r o a c e t im id o - a lc o i l ic o ,  p a ra  o b te n e r l a  L - t r e o -  
- 2 - d io lo r o m e ti l -4 -c a rb a lc o x i-5 - (p -n i t ro fe n i l ) -0 3 E a z o l in a ,  y 
redu c ien d o  e s t a  d l t im a  m ed ian te  h id ru ro  de l i t i o - b o r o  en l a  
D - t r e o - 2 - d ic lo r o m e t i l - 4 - h id r o x lm e t i l - 5 - ( p - n i t r o f e n i l ) - o x a z o  
l i n a .

5 P a r te s  en peso de D - t r e o -2 -d ic lo ro m e ti l - 4 - h id ro x i  
m e ti1 - 5 - ( p - n i t r o f e n i l ) -o x a z o lin a  son d i s u e l ta s  en 30 P a r te s  
en volumen de a c e to n a . Seguidam ente son ad ic io n a d as  10 p a r te s  
en  peso de ác id o  c lo r h íd r ic o  a lc o h ó lic o  a l  30 p o r c ie n to ,  y 
se  c o n c e n tra  l a  m ezcla  en e l  v ac ío  a  te m p e ra tu ra  am biente 
h a s t a  c o n s is te n c ia  o le a g in o sa . P o r a d ic ió n  de á t e r  a b so lu to  
en  ex ceso , ate p rovoca l a  s e p a ra c ió n  de h id ro c lo ru ro  de D -tre o — 
- 1-  ( p - n i t  r o f  e n i l )  - l - d i c l o r o a c e t  o x i-2-am ino -3-h id ro x ip ro p a n o  
b a jo  l a  form a de c r i s t a l e s ,  fundiendo a  150-154°C. Rendimien 
to :  4 ,5  p a r te s  en  peso .

EJEMPLO 1 .
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BJEMPLO 2 .
5 P a r te s  en  peso de D - tr a o -2 -d ic lo ro m e ti l - 4 - h id ro x i  

m e t i l - 5 - ( p - n i t r o f e n i l ) - s e r i n a  son d i s u e l ta s  en un poco de 
a lc o h o l , ad ic ionando  ác id o  c lo rh íd r ic o  con cen trad o  h a s ta  
re a c c ió n  á c id a  a l  congo, seguidam ente e s  e n f r ia d a  l a  m ezcla 
h a s ta  l a  s e p a ra c ió n  de h id ro c lo ru .ro  de D - tre o -1- ( p - n i t r o f e  
n i l ) - l - d ic lo ro a c e to x i-2 -a m in o -3 -h id ro x i-p ro p a n o  b a jo  form a 
s ó l id a .
R endim iento : 3*6 p a r te s  en  p eso .

La in v e n c ió n , d en tro  de su. e s e n c ia l id a d ,  podría l l e ­
v a rse  a  l a  p r á c t i c a  en o t r a s  v a r ia n te s  de r e a l i z a c ió n  que 
d i f i e r a n  en d e ta l l e  de l a s  in d ic a d a s  a  t i t u l o  de e jem p lo s , 
P o d rá , pue3, r e a l i z a r s e ,  empleando lo s  m edios, p ro p o rc io n e s , 
tem p e ra tu ra s  y  tiem pos más co n v en ien tes  a cada caso : p o r 
quedar todo  ó l lo  comprendido d e n tro  d e l e s p í r i t u  d e l inven  
t o .
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N O TA

Hecha l a  d e s c r ip c ió n  d e l  p re s e n te  in v e n to , se  hace 
c o n s ta r  que l a  p re s e n te  s o l i c i t u d  se  acoge a  lo s  derechos 
de p r io r id a d  de l a  p a te n te  s u iz a  na 72 ,567^  d e p o s ita d a  e l  

20. d ía  9 de o c tu b re  de 1951* y se  d e c la ra n  como nuevas y  de
p ro p ia  in v e n c ió n , l a s  s ig u ie n te s  r e iv in d ic a c io n e s :

l s . -  P ro ced im ien to  p a ra  l a  p re p a ra c ió n  de s a le s  de 
un  d ic lo ro a c e to x i-a m in o -p ro p a n o l, c a ra c te r iz a d o  p o r e l  hecho 
de que se  hace re a c c io n a r  un  ácido  m in e ra l con l a  D - tr e o - 2-  

25. - d i c lo r o m e t i l - 4 - h id r o x im e t i l - 5 - ( p - n i t r o f e n i l ) - o x a z o l in a .
2 3 .-  P ro ced im ien to  seg&n l a  r e iv in d ic a c ió n  13, carao  

te r iz a d o  por e l  hecho de que se  u t i l i z a  e l  ác ido  c lo rh íd r ic o
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a t í t u l o  de ác ido  m in e ra l.
3 6 .-  P roced im ien to  p a ra  l a  p re p a ra c ió n  de s a le s  de 

un d ic lo ro ace to x i-am in o p ro p an o l.
según se d ec rib e  y r e iv in d ic a  en  l a  p re se n te  memo­

r i a  d e s c r ip t iv a ,  que co n sta  de c u a tro  h o ja s ,  fo l ia d a s  y es 
c r i t a s  a máquina por una so la  c a ra .

M adrid, a 8 de octubre de 1952.
F . HOFM.LANN-LA ROCHE & C IE., S o c ie tá  inonyme. 
p .a .
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