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MEMORIA DESCRIPTIVA

correspondiente a la solicitud de concesién de un.a

PATENTE DE INVENCICON

SOLICITANTE:

....‘.A-.I."-.T..EB.‘..Mg,,‘,_A_[ TR

ENUNCIADO: UN PROCEDIM IENTO DE PREPARACION DE
CLERTOS “ESTERES” ALCOHOLICOS “DEL "ACLDU
l-(P-—CLOROB:E.NdOIL)-5—M}:.C£‘OXI 2-METIL~

Prioridad; Patente . ... ... mvmmmnrnrcceonns
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INDOLm~3-ACETICO.
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La presente invencién se refiere a un procedimien+

to de preparacidén de ciertos ésteres alcohdlicos del acido
1-(p-clorobenzoil)-S5-metoxi-2-metilindol-3-acético, de for-

mula general (I),

CH3O CH2-COZ
N CH
1 3
co
o1 (T

donde el sustituyente Z representa un resto alcohdélico co-

mo:

R—Sg%§§>>”CHEO- R 2-CH3; 4—CH3; 2—OCH5

CH-(CHy) ,~CH,0- 7 y 10

R-GHz-OHEO- fenil; fenoxi;bencil

tetrahldrofurfurol

n

furfuroel

piperanol

La obtencién de los ésteres se realiza haciendo
reaccionar el cloruro del &cido l-(p~-clorobenzoil)-S-metoxi

2-metilindol-3-acético de férmula (II),

CHz0 @ | CH5-C0.C1

go CH3

(1I)
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" cohol correspondiente y 3 ml de trietilamina. La mezcla

con los alecoholes correspondientes, lo que constituye la
esencialidad de esta invenciém.

Esta reaccidén se puede llevar a cabo ventajosamen
te en el seno de un disolvente inerte, tal como diclorome~
tano, y en presencia de una base como la trietilamina,
operando a temperatura de ebullicidn del disolvente. Bien
entendido que ni el disolvente, ni la base, tienen otro
cardcter distinto del meramente ilustrativo.

Los productos que puebn obtenerse utilizando el
procedimiento a que hace mencién esta invencidn, pueden res
sultar potencialmente dtiles como agentes antiinflamatorio&
analgésicos y antipiréticos. 4si ios derivados citados co-
mo ejemplos en esta memoria, presentan las actividades bio+
légicas antes mencionadas.

Los ejemplos siguientes, que no deben considerar-
se limitativos de la invencidn, ilustran los principales
aspectos antes mencionados. La estructura de los compues-
tos obtenidos, han sido caracterizados por su andlisis elet
méntal de C,H,N y Cl; espectroseopia IR, UV y RMN.

EJEMPLOS
Método general de obtencidn de los ésteres alcohdlicos del

dcido l-(p-clorobenzoil)-5-metoxi-2-metilindol-3~acético.

A una solucidén de 0,02 moles del cloruro del é&ci-

do 1-(p-clorobenzoil)-5-metoxi-2~-metilindol-3-acético en 59

ml de cloruro de mebtileno, se le aliciona 0,02 moles del alj

se hierve a reflujo durante 2 horas. luego de enfriar la
solucidén, se lava tres veces con agua y posteriormente se
seca con sulfato de sodio anhidro. El residuo que queda

luego de evaporar el disolvente se cristaliza de metanol.
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Los productos finales se purifican por recristalizacidn
de metanol. Aplicando este método general de obtencién de
ésteres, se han preparado los siguientes compuestos a ma-
nera de ejemplo:

1) Ester 2-metilbencilico del &cido l—(p-clorobenzoilz—g- :

metoxi-2-metilindol-3-acético.

Sélido de p.f. 133-1349C.
2) Bster 4-metilbencilico del &cido 1-(p-clorobenzoil)-5-

metoxi-2-metilindol-3-acético.

Producto sélido de p.f. 115-1169C,
3) Ester 2-metoxibencilico del &cido l-(p-clorobenzoil)=5-

metoxi-2-metilindol-3-acético.
Producto sélido de p.f. 104-1052C,

4) Ester 4e nonanol ‘del A&cido 1l-(p~clorobenzoil)-5-metoxi-
2-metilindol-~%-acético.

Producto oleoso, purificado por lavados con agua

y solucidn diluida de amoniaco.
5) Ester lafirico del Acido 1-(p-clorobenzoil)-5-metoxi-2-
metilindol-3-acético.

Producto oleoso, purificado por ‘lavados con agua

vy Bolucién diluida de amoniaco.
6) Ester 2-feniletanolico del &cido M p-clorobenzoil)-5=-

neboxi-2-metilindol-3-acético.
S6lido de p.f. 112-113%2C,

7) Ester 2-fenoxietandélico del dcido 1~-(p-clorobenzoil)-
5-metoxi—2—metilindol-§-§E§tico.
' 861ido de p.f. 104-1052C,
8) Ester 3-fenil-l-propandlico del égigo:;r(ﬁ~cloroben§gil

~5-metoxi-2~metilindol-3-acético.

86lido de p.f. 63-652C. -
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9)

10)

11)

12)

13)

ta

teres alcohdlicos del acido l-(p-clorobenzoil)~S-metoxi-

2-metilindol~3-acético de férmula general (I)

en

como:

Ester de tetrahidrofurfurol del Acido l-(p-clorobenzoil)

-5-metoxi~2-metilindol-3-acético.

Ester de furfurol del &dcido 1-(p-clorobengoil)-5-metoxi

56lido de p.f. 114-115¢2C.

~2-metilindol-3-acético.

Ester de piperanol del &cido 1-(p-clorobenzoil)-5-meto-

xi-2-metilindol-3-acético.

S6lido de p.f. 105-10620C.

Ester de fenilmetilcarbinol del &cido 1-(p-clorobengoill

-5-metoxi-2-metilindol-3~acético.

Producto sélido de p.f. 91-929C,

Ester de 2,6-dimetilfenilmetilcarbinol del &cido 1-(p-

clorobenzoil)~5-metoxi-2-metilindol-3-acético.

Producto sdlido de p.f. 1ll4-1lé2C.

En resumen, la patente de invencidén que se solici

recaeré sobre las siguientes:

REIVINDICACIONES

1. Un procedimiento de preparacién de ciertos és-

CH
) CH,-CUZ

CH3
Cco

c1 (I

la que el sustituyente 2 representa un resto alcoholico
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"mula (II), con los derivados alcohdlicos correspondientes

Rji::>_~ CH,,0- R = 2-CHy; 4-CHg; 2-OCH,
CH - (CH,,) ,~CH,0~ n="7y10

R~CH2—GH20 R = fenil; fenoxi; bencil
tetrahidrofurfurol

furfurol

piperanocl
R"<§;i>-CH(CH3)O- R = H; 2,6-CHy

caracterizado porque consiste en hacer reaccionar el clo-
rurc del &cido l1-~(p~-clorobenzoil)-5-metoxi-2-metilindol-

3-acético de formula (1I1)

CH 50
CH_-C0.C1
| 2
2 v:
=0
c1 (I1)

con lea derivados alcohdélicos correspondientes al resto
%2 desorito anteriormente,.

‘2. Un procedimiento de preparacidn de ciertos és
teres mlcohdélicos del Acid l-(p=-clorobenzoil)-S-metoxi-
2-metilindol~3-acético, segln la reivindicacidén 12, caracH
terizado porque la reaccién entre el cloruro del &&ido

1-(p-clorobenzoil )~5-metoxi-2~metilindol-3~acético de for-

el resto Z mencionado en la reivindicacidn 12, se lleva
a cabo en el seno de un disolvente inerte y en pesencia

de una base.

3. Un procedimiento de preparacién de ciertos és-
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teres alcohbélicos del Acido 1-(p-clorobenzoil)—5-metoxi—2-
metilindol-3-acético, seglin las reivindicaciones 1 y 2,
caracterizado porque el disolvente es el diclorometano.

4, Un procedimiento de preparacién de ciertos és-
teres alcohdlicos del acido 1~(p-clorobenzoil)-51metoxi-2-
metilindol-3~acético, segin las reivindicaciones 1, 2 y 3,
caracterizado porque la base es la trietilamina.

5. Se reivindica por dltimo como objeto sobre el
que ha de recaer la patente de invencidn que se solicita:
UN PROCEDIMIENTO DE PREPARACION DE CIERTUS ESTERES -ALCOHQ
LICOS DEL ACIDO 1-(P-~CLOROBENZOIL)=5-METOXI-2-METILINDOL-
3-ACETICO, '

Todo conforme queda descrito y reivindicado en la
pmesente memoria descriptiva que consta de siete piginas

mecanvgrafiedas.
tladrid, 3 diciembre 1974
BERNARDO UNGRIA
pPsD.
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