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a favor de
SECIATE D'ETUDES SCIENTIFIQUES ET INDUSTRIELLES DE L'ILE DE FRANCE -
De nacionalided francesa - domiciliada en 46, Boulevard de Latour-
Maubourg, PARLS (¥rancia),
por:

"Procedimiento para preparar 2~aloanoil-i=-halo~5-acilaminofenocles'.
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Memoria descriptiva,.

Bste invento se rofiere a un procedimiento para preparar
2-alcanoile4~halo-5-acilaninofenoles, el cual comprende calentar up

derivado de 3-acilamino-4-halofenol de f£ormula general (I), en pre.
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sencia de un oatelizador, para ofeftuar la resintesis de Friez y ob-

tener un 2~-aloanoil-4-~halo-5~acilaminofenol de formuls general :

B
- 0By %\g OH
_ 5 |
X (1) ) SN (11)
NER, NHR,

donde Bl es un grupo alcanoilos R2 es un grupo acilo, y £ es wn ato~

mo de haldgeno. El grupo alecanoilo puede ser, por ejemplo, acetilo,
propionile, butirilec 6 valerilo. Ejemplos de grupo acilo pueden ser
un residuo de acido carboxflico alifatico, como acetilo, cloroaceti-
lo, metoximcetilo, propionilo, butirilo, valerilo & ciclohexancarbo-
nilo; un residuo de acido carboxilico aromatico, como benzoilo, to-
luilo, fenacetilo, fenilpropionilo, naftoilo 6 anisoiloj y un resi-
duo de acido carboxilico heterociclico, como nicotinoilo & Furoilos
Los haldgenos pueden ser, por gjemplo, cloro ¥ bHromo.

La reaccidn de este invento comprende calentar el derivado de
3-acilamino~4~halofenol de formula general (I) en presencia de un
oatalizador, pare realizar la resintesis de Fries. Como ocatalizador
puede servir el empleado habitualmente en el mismo, como cloruro de
oinc, cloruro de aluminio, cloruro de hierro, clorure de estafio;
bromuros de aluminio, de bismuto, de titanio, de antimonio; oloruro
de hidrogeno, fluoruro de hidrdgeno, trifluoruro de boro & pentaclo=
ruro de fosforo. ILa presente reacoidn es factible sin disolvente,
pero puede emplearse uno indiferente a ella, como disulfuro de car-
bono, tetracloruro de carbono, nitrobenceno, clorobenceno 6 tetrem
cloroetano.

Los 2-alcanoil-4-halo-5-acilaminofenoles (II) asi obtenidos

son originales y Gtiles ocomo productos intermedios en la produoccién
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de medicamentos de notables propiedades farmacoldgicas, como analgé-
sicas, espasmoliticas, sedantes, narcdticas y antieméticas, por ejem-
plo, N-(2-dialquilaminoalquil)-2-alcoxi~4=amino~5~halobenzamidas.

El siguiente ejemplo me ofrece como ilustracidn de este invento.

BEJEMPLO 1

A une suspension de 22 g de cloruro de aluminio anhidro en 20
ml de disulfuro de carbono, se afladen 25 g de acetato de 3~acetamido-
4-clorofenilo, y la mezola resultante se calienta en un bafio de acei~
te. Despues de retirar el disulfuro de carbono por evaporacion, la
mezcla obtenida se calients cuatro horas a 160 2. Terminada la ro-
acoidn, la mezcla se trata con soluoidn acuosa de &cido olorhidrico
a 10 4, y se extracta won acetato de etilo. El extracto se lava con
agua, se seca, y se concentra, para obtener 0,8 (32 %) de 2-hidroxi-
4~acetemido-5~cloroacetofenona, en forma de cristales blanocos, p. fus.
207 a 208 $C.

Anéliets para CyqH;olN0401:

Caloulado : C, 52,75; H, 4,425 N, 6,155 Cl, 15,57.

Halledo : C, 52,745 H, 4,673 W, 6,143 Cl, 15,66.

Se reivindioa como objeto de la presente patente 3
1. - Procedimiento para preparar 2-alcanoil—4~halo-5=-acilaminow
fenoles, caractorizado porque se caliente un derivado de 3-acilamino-

4~halofenol de formuls genersl :

- OBy

ViR,



donde R} es un grupo aloanoilo, Ry es un grupo soilo y X es un atomo
de halégeno, en presencis de un catalizador, para efectuar la resfin-
tesis de Fries y obtener un 2-aloanoil-4~halo-5-acilaminofencl de

formula general :

5 Ry
- OH
X
NHR,
10 donde Ry, Rp y X tienen los mismo significados antedichos.

2. = Procedimiento para preparar 2—aloanoil-—4-halo-5-acilamino-

fenoles.

Bata memoria consta de ouatro péginas, éscritas por wna sola

carae.

. BARCELONA, 3 FER 1967
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