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M E M O R I A  DE S C R l  P T  I V A

que se acompasa a la  so licitud  de un certificado de adición por 

veinte años en España, por: " Mejoras introducidas en el objeto 

de la  patente principal mimero 151.452" . a favor de la  r .a .  SCRERiNG 

A . G . , residente en Berlín, M dllerstrasse 170/172.

En ía  patente 151.452 se ha descrito ya la  obtención de p ,p '-  

diaminodifM ilsulfcnas de la fórmula general XRSOgR'NHY, en la  

que R y R' representan radicales aromáticos y/o heterooíclicos,

X un grupo amino lib re  o monoalquilado o un grupo convertible en 

e l grupo amino, e Y un radical carbalcoxi, lo s cuales con una pe­

queña toxicidad^ se distinguen por su excelente acción contra la s 

infecciones.

Ahora bien, se ha desoubierto que de igual modo se obtiene

combinaciones terapéuticamente valiosas por obtención de aquellas

de la  fórmula general YX.N.R.SO .R'N.X^X^, en la  que R y R' re-
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presentan na rad ical aromatice y/e heterocíolico, x, X*** e X̂  hi­

drogeno y/o radicales a lq u ílieo s, especialmente m etílicos, e Y en 

radioal aoílioo difiailmente desprendióle en disolución áoida, es 

peo ialmanta un radical de áster del ácido carbónico o de amida del 

mismo ácido; los grupos amino se encuentran en estas combinaciones 

preferentemente en posición para respecto al grupo sulfona.

Para la  obtención de estas va lio sas combinaciones se ha com­

probado ser muy conveniente la  condensación de combinaciones de 

la  fórmula general YXNRSOgHal, en la  R, x e Y tienen los s ig n if i­

cados arriba indicados, con combinaciones de la  fórmula B'NX'Y', 

en la  que R' y X' tienen también los significados arriba indica­

dos, mientras que Y' representa un radioal m etílico o un radical 

ac ílico  fácilmente desprendióle, por ejemplo un radical aeetílico  

y sim ilares, en presencia de halogenuro de aluminio; el producto 

de la  condensación se somete luego a la  saponificación parcial, 

en caso necesario, para desprender el grupo acilo  Y '. Segiín este 

procedimiento se obtiene rendimientos hasta de 90%.

La obtención de la s  nuevas combinaciones puede también rea 

liz a rse  condensando del modo descrito combinaciones de la  fórmu 

la  Y X N B, en la s  que X, Y y R tienen los sign ificados arriba 

indicados, con combinaciones de la fórmula Hal OgSR'NX'Y', en la 

que R ', X' e Y' tienen también los sign ificados arriba indicados 

y sometiendo después este producto de condensación a la  saponlíi 

oación p arc ia l.

Explicaremos más detenidamente el procedimiento por los s i ­

guientes ejemplos:

' EjampDo '1

1,10 moléculas g de cloruro de earbetoxlaminobeazolsulfona 

y 1/10 mol g de acetanillda se suspenden en sulfuro de carbono y 

se tratan en porciones con 2/10 mol g de cloruro alumínioo. El 

desprendimiento gaseoso de ácido clorhídrico se acelera hacia el



f in a l de la  reacción calentando al baño marta. Después de termi­

nada la  reaoción se separa el disolvente inmediatamente por eva­

poración o inténsamete a vacio débil: el residuo todavía oalien 

te se tra ta  con agua de hielo y luego áe trabaja del modo usual.

El producto de la  reacción, p-oarbetoxiamino-p'-acetilamino- 

difenilsulfona recristalizado  en ácido acético o rista lizab le  t ie  

ne un punto de fusión de 244-245-0.
10,0 g de esta sulfona se disuelve en 50 em3 de ácido fórmi 

co y se hierven oon 50 om3 de HCl coooentrado. Al acfriar crista  

liz a  de la mezcla de reacción tratada oon igual voldmen de agua 

la combinación parcialmente saponificada, la p'-oarbetoxiamino-p'- 

amino difenllsulfona, que funde a 229-2309 (crista lizad a  en a l­

cohol). Rendimiento: 90% (dal teórico).

Las cantidades indicadas en el ejemplo 1 de las sustancias 

de partida se disuelven en tetracloroetano, se incorpora en por 

o ion es el cloruro de aluminio y hacia el f in a l de la reacción 

se oalienta en el embudo de Babo. Después de introducir en agua 

de hielo se expulsa con vapor de agua el disolvente orgánico, oon 

lo que simultáneamente tiene lugar la  saponificación p are ia l, la 

p-carbetoxi-amino-p'-aminodifenilsulfona-HCl a s i obtenida se trans 

forma en la  base lib re .

Ejemplo3

26,3 g de sulfooloruro de p-oarbetoxiaminobenzol y 13,5 g 

de aoetamída se suspenden en 1$0 om̂  de nitrobenzol y se tratan 

oon 26,0 g de cloruro alumínico en 50 cm3 de nitrobénzol. Luego 

se calienta durante una hora a 120-1309(3. Después de enfriar se 

trata  con 15 om3 de áeido clorhídrico concentrado y el nitroten 

zol se separa por destilación a l vacio . El residuo se trata con 

agua y por aspiración se  separa de la porción nó d isuelta . El 

residuo, el p-carbetoxiaminobenzolsulfonaminobenzol se lava con
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agua y ee re c r is ta liz a  en alcohol. Funde a 2293.

Ejemplo 4.

26,0 g de cloruro de p-earbetoxiaminopiridlnaeulfona se 

tratan en 100, 0 g de nitrobeazol con 13,5 8 de acetaaillda y 

5 la  mezola se trata  en porciones con una disolución de 30.0 8 de

cloruro alumínico en 50 g de nitro benzol. Luego se calienta du 

rante una hora próximamente a 1203C. Después de d e stila r  el 

nitrobenzol y agregar unos 1$ oÉ̂  de ácido clorhidrieo concentra­

do y 100 om? de agua se separa por aspiración y se lava con mu- 

10 cha agua. Así se obtiene en c r is ta le s  incoloros la  4-(2-earbeto- 

xiaminopiridil)-4**aminofenilsulfona.

N O T A

El presente certificado de adición comprende la s  siguientes 

reivindicaciones:

1 .- Mejoras introducidas en el objeto de la  patente princi-

19 pal número I5I.452 por un procedimiento para obtener derivados 

de sulfonas de la  fórmula general

YXNR30^R'NX^,

en la  que R y R' representan un rad ical aromático y/o heteroeí- 

c lico , X,X^,X^ hidrógeno y/o rad icales a lq u íllco s, especialmw-

20 te m etílicos, e Y un radical ao ílico  d if iailm gite desprendible 

en reacción ácida, especialmente un radical de áster o de amida 

del áeido carbónico, y en la  que los grupos amino se encuentran 

preferentemente en posición para respeoto al grupo sulfona, carac­

terizadas porque combinaciones de la fórmula YXNRSOgHal, en la

25 que R, X e Y tienen los significados arriba indicados, se con­

densan, en presencia de un halogenuro de aluminio, con combina­

ciones de la fórmula R'NX'Y', en la que R' y X' tienen también 

los significados anteriores, pero Y' representa un radical al-
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quilico o un radical aeílioo  fácilmente separable, y el producto 

de la  condensación se somete en caso necesario a la  saponifica­

ción parcial para separar el grupo aoilieo  Y '.

2 . - Mejoras segdn lo reivindicado en el punto 1, caraoteri- 

5 zadas porque como materiales de partida se emplean sulfohaloge-

nuros de p-oarbaleoxiaminobenzol, especialmente sulfooloru.ro de 

p-oarbetoxiaminobenzol.

3 . - Mejoras segón lo reivindicado en el punto 1, caracteri­

zadas porque como m ateriales de partida se emplean suIfohalogenu

10 ros de ureido-benzol.

4 "  Mejoras introducidas en e l objeto de la patente priaci 

pal nómero 1*^1,4^2" .-Segán Se describe y reivindica ac la  presen_ 

te memoria descriptiva.

Sonata esta memoria de cinco hojas fo liadas y escritas a 

15 máquina por una sola de sus caras.

Madrid, 13 de febrero de 1941.
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