
M B I v I C R I i  D E S C R I P T I V A

para un certificado de adición a la patente de invención numero 

7S.272, por «He¿oras introducidas en el objeto de la patente prin  

cipal” , a favor ¿e la razón socia l  Parbv.erme vorm. Meister lucius 

Se Eruening, residentes en E'áchst a/ lúsin ( Alemania ).

3n la patente española n° 78.272 se ña descrito la prepa­

ración de IT-metisulfit os de aminas aroma'tico-alife'ticas, las cua­

les son obtenidas por condensación de aminas aroma'tico-alifaticas 

con b isu l f i to  de formaldebido. los mismos compuestos pueden tam­

bién ser obtenidos por medio de alcoilación subsiguiente de los 

IT - metilsulfitos de las aminas aromáticas primarias correspon­

dientes .

Ahora, bien, liemos encontrado que estas materias de 

gran eficacia terapéutica pueden también ser obtenidas tratando



2
f aminas aromatico-alifóticas secundarias sucesivamente formaldehi- 

dos y bisulfitos en orden de sucesión cualquiera, en lugar de ha­

cerlo con bisulfito de formaldehido, o alcoilando productos de 

condensación obtenidos de aminas aroma'ticas primarias y formalde­

hido y tratando de nuevo los productos de condensación obtenidos 

con bisulfitos o con formalaehidos p bisulfitos, DI nuevo modo de 

trabajo ofrece la ventaja de que los compuestos de metileno p r i ­

meramente resultantes son separables y de que se consigue asi l ie  

g8r desde materiales de partida relativamente impuros a productos 

finales puros. Usté trabajo se ha demostrado que ofrece la venta­

ja, de que puede influirse sobre aminas aroma't ico-alifaticas se- 

sundsrias, formaldehido en relación de 2 mol.: 1 mol. p descompo­

ner los productos de condensación resultantes con bisulfito, o 

también el modo de trabajo que hace influir sobre los productos 

de condensación resultantes, otra molécula de formaldehido y dos 

moléculas de bisulfito.
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1° i  - feni l  - 2,3 -dimetril - 5 - pirazolon - 4 - etilami- 

nometilsulfito de sodio.

A 25 partes de 1 - fenil - 2,5 - dimetíl - 4 etilamino - 

5 pirazolon, se añade 8,2 partes de un contenido de 36,6/2 y se 

agita durante algún, tiempo. Después de esto son añadidas 2G par­

tes de bisulfito  de sodio a l  40/2 y se agita una hora a 4C° pró­

ximamente. Entonces se vaporiza hasta la desecación y se disuel­

ve de nuevo el producto de reacción en acetona acuosa, mi compues 

to es idéntico que el obtenido según el ejemplo 3o de la patente 

principal.
2° ,_  y - metol - p - fenetidina S metilsulfito de sodio.

A una disolución de 15 partes de 17 - metilfenetidina en 

25 partes de alcohol atenuado se anaden 4,1 partes de una disolu­

ción de formaldehido al 36,6/j. Después de algún reposo de la di­

solución son añadidas 26 partes de disolución de bisulfito  de so­



dio al 4G/u ¿ calentado a 8C° • Después del enfriamiento se absor- 

ve el producto de reacción, el cual es idéntico al obtenido se­

gún el ejemplo (1) de la patente principal.

S°. -  1 - fenil - 2,5 - dimetil - 4 - metilamioo- 5 - pira 

zolón - metisulfito de sodio.

A 21,7 partes de 1 - fenil  - 2,3 - dimetil - 4 - metila- 

mino - 5 -  pirazolon se añaden 26 partes de disolución de b isul­

f ito  de sodio al 4C  ̂ y se hace correr encima de ello mediante agi 

tacion 8,2 partes de disolución de formaldehido al 36,6,a. Se s i ­

gue agitando el todo a un calor moderado y después se vaporiza la 

disolución de reacción, convenientemente en el vacio, hasta la  

desecación. SI residuo de reacción seco se disuelve de nuevo en 

alcohol a 9 5,J. 31 compuesto es un polvo cristalino, fácilmente 

soluble en el agua y en el alcohol metílico y difícilmente solu­

ble en el alcohol.

4o.-  1 - fenil - 275 - dimetil - 4 - metilamino -  5 -

pirazolon - metisulfito de sodio.

A una disolución de 20,3 partes de 1 - fenil - 2,3 « di­

metil -  4 - amino - 5 -  pirazolon en 150 partes de agua, se aña­

den 4,1 partes de formaldehido al 36,6^, se hace agitar por a l ­

gún tiempo y después se añaden 14 partes de dimetilsulfato y 6 

partes de carbonato de sodio.

Después de remover durante algún tiempo, a unos 40°, se 

neutraliza si fuera necesario, y se añaden 26 partes de una diso­

lución de bisulfito  de sodio al 40^. Entonces vuelve a calentarse 

durante algún tiempo, mediante agitación y después se vaporiza la 

masa de reacción hasta la desecación. Disolviendo la masa en a l ­

cohol es separada del metilsulfito. El compuesto es idéntico al 

del ejemplo 3°.

5o.- Y. -  metil - p - fenetidina - metilsulfito de sodio.

Xa Y - metilfenetiains obtenida en la monometilización de 

la fenetidina por los métodos conocidos, que contiene aun base 

primaria y terciaria, es mezclada con -¿r mol. de disolución de



formaldebido. por ejemplo 30,2 partes de IT -  metilfenidina son 

calentadas durante 5 minutos al 'baño de vapor con 10 partes de 

disolución de formaldebido (a l  3G¿¿). Después del enfriamiento 

se precipita, al añadir acido acético atenuado, el metileno -  

hasta - IT - me t i l f  enet i dina, el cual, obtenido por disolución en 

acido atenuado, se funde a 52®.

15.7 partes de este compuesto bis-metilenico son incorpo­

radas a una mezcla de 40 partes de disolución de "bisulfito de 

sodio (a l  36^) y 30 partes de agua calentadas a 80®, se calienta 

un cuarto de hora, se separa el aceite desprendido y se f i l t ra

la disolución acuosa. Al enfriarse, cristaliza el IT - me t i l  -  P -  

fenitidinmetilsulfito de sodio, el cual es ahsorvido y lavado 

con alcohol y eter. DI compuesto es idéntico al obtenido según 

el ejemplo 2®.
6o.-  1 - fenil - 2,3- dimetil -  4 -  metilamino -  5 - p ira- 

zolon - metilsulfito de sodio.

la mezcla basica obtenida por medio de la metilación del 

1 - fenil  - 2,3 - dimetil - 4 - metil-amino - 5 -  pirazolon de 

amina primaria, secundaria y terciaria es calentada durante a l ­

gunos minutos al baño de vapor con la cantidad de disolución de 

formaldehido correspondiente a las bases. Después del enfriamien­

to, el metileno - hasta - 1 -  fenil  - 2,3 -  dimetil - 4 -  metila- 

raino - 5 - pirazolon es absorbido, el cual después de obtenido 

por disolución en alcohol, funde a 174®.

44.8 partes de este bis-compuesto de metileno, 27,2 partes 

disolución de bisulfito de sodio (a l  38,3^) y 100 partes de agua 

son calentados corto tiempo a 8C® y entonces se produce la diso­

lución. Después de vaporizar en el vacio es separado por agita­

ción con benzol y el residuo es obtenido por disolución en alco­

hol. SI compuesto es un polvo cristalino, fa'cilmente soluble en 

agua y en alcohol metílico, ‘y difícilmente soluble en alcohol y 

es idéntico al cuerpo del ejemplo 3°.



70.-  1 - fenil - 2,3 - dimetil - 4 met ilamino - 5 -  pira-

zolon - metisulfito de sodio.

70 partes del metileno - hasta -  1 - fenil - 2,3 - dimetil- 

4 - metilamino -  5 - pirazolon. Obtenido según el ejemplo son 

calentadas en el baño de vapor hasta la disolución con 12,6 par­

tes de disolución de formaldehido (37,3^) y 85,2 partes de diso­

lución de bisulfito de sodio (38,3}¿). 31 residuo obtenido después 

de la vaporización en el vacio es disuelto en elcohol y es- idén­

tico al compuesto obtenido según los ejemplos 3o y 6o.

En la obtención de otras sales que las del sodio, por ejem­

plo, las del potasio, calcio o amonio, es reemplazado el formal- 

dehidobisulfito de sodio por las sales correspondientes sales del 

potasio, calcio o amonio. Para el resto de la elaboración rige 

lo indicadó para la sal de sodio anteriormente descrita.

H O T i .

Descrito suficientemente el presente invento, lo que se 

declara como de novedad e invención propia son las siguientes 

reivindicaciones:

1.- Codificación del procedimiento descrito por le pa­

tente n° 78.272 para la obtención de sales T - metisulfitos de 

aminas aromatico-alifaticas, caracterizado porque aqui son tra ­

tadas, bien aminas aroma'tico-alifaticas secundarias en orden de 

sucesión cualquiera con formaldehido y bisulfito o bien los pro­

ductos de condensación de aminas aromáticas primarias con medios 

alcoilantes y después con bisulfitos.
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2.  - Forma de ejecución del procedimiento según la conclu­

sión 1, caracterizado porque sobre aminas aromatico-alifaticss 

secundarias se hace influ ir  formaldehido en relación de 2 mol.:

1 mol. y los productos de condensación se transforman con b isul­

f ito.

3. - Forma de ejecución del procedimiento según la conclu­

sión 1, caracterizada porque sobre los productos de condensación 

producidos de 2 mol. de amina secundaria y una mol. de formalde- 

hido, se hace influ ir  otra mol. de formaldehido y 2 mol. de b i ­

sulfito .

3.- Mejoras introducidas en el objeto de la patente prin­

cipal” , según se describe y reivindica en la precedente memoria 

descriptiva.

Oonsta esta memoria de seis hojas escritas a maquina por 

una sola cara.

P.P

Madrid 6 de Febrero de 192 

Leoca.dio López

o
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