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MEMORIA DESCRIPTIVA
para una patente de;Invencion, por veinte afios, por: ™ Procedimien -

to industrial de alguilacion de la funcien sultomami@a‘ﬁ a favor
de la firme ZELTIA SZL, residente en Perrifis: (Pontevedra)

’Q‘Q-Q-ﬂ unug sgsnngteagngs

Hace ya mucho tiempo se obgervo que las propledades con

vulgivas del amonieco desaparecian per la introduceion de grupos

alquilicos. Asi la ,t;ri‘metil amina no tiene accion convulaiva, Fam
pien la introduceion de grupos alquilicos en la anilina disminuye &

sus propledades convilsivasa. En la efé¢drina y adrenslina se obaer

vo iguelmente gue la mayor 0 menor alguilacion se traduce en efeo

tos quimioterapicos.

Por otra parte la sustitusion de los hidrogenos de la
funclon sulfonamida por grupos alquilicos no disminuye la actividad
terapeutica de las sulfamidas. ‘

Teniendo en cuente todos estos hechos han eparecido en
los ultimos afios derivados alquilices snlfdmidicos que no solo tie =
nen ung accion sntiestreptococica, sino gue tambien muwestran una
accion contra otras enfermedades bacterianas. La intensidad de su
accion estae en relscion con la mayor o menor alquilacion de su mde
oulg. Por haber awmentado suﬂaetiyiéad'cén la introduccion &e los
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grupos alguilicos se pueden empleer dogls mas reducldas pars conse -
guir el maximo efecto util, con lo cual se¢ disminuyen los iiesg@s
toxicos que acompafian & la administracion de todas las sulfonamides.
Especiales resultados se han obtenido con algunos de es -
tos cuerpes en el tratamiento de la blenoriagia agude y sus cowpl; -
caclones, asi como en la gonococis cronica y en particular en el
tratamiento ambulatorio Loeche y Wawersig (deut, Med. Wschr 1940
n? IT p. 283) que trabejaron sobre un veastisimo materisl, emplesn =
do la tecnica de "ohogues" encuentran con slguno de estos prepars -
dos que el numero,aé‘enracionas sbsolutas despues del primer cho -
que, inoluyendo la gonoeocis mesculine y le femenina es de 84,3 %
y llega & alcanzar el 95,7 % despues del segundo pofoentaae no re -
basado, ni aun elcanzado, haste shora, por ninguno de los depas
procederes Lerapeuticos émpleados.
Ningun otro grupo de las sulfonamides hoy existentes en
el comereio garantize de maners ebsoluta las tan temidas oomplica -
ciones de la gonoeocia, pero en cambio los auntores antes oitados,_

y con ellos coinciden en general todos los tecnicos competentes,

"han visto lograds la desapericion de las molestias agudas en la

epidemitis en dos o tres diss, empleando sulfonamidas el tipo que
nog oeupa.

| Tambien en le prostatitis tanto folicular como parenqui -
matose se logra gﬁuun ierieia de tlempo inferior & las ouarenfg v
ocho horss la desaparicion de los dolores y de la poliaguiura eon
el empleo de estos cuerpos.

Por todos los datos anteriores se eomprendéra le grandi -

' sims impdrtan@ia'qna para la terapeutics meoderns, tiane“la.fébri -

cacion de este tipe-de sulfonamidsas y por ellé los nLgboratories

Eepafioles Deltia® no han escatimedo esfuerzo alguno haste conseguir

" un metodo proplo de preparacidén industrial de estos medicementes.
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El procedimiento haste shora patentedo pare le obteneion
de gstos cuerpﬁs‘cenéiste en condensar los derivados aminieos‘arbma -
ticos acetilados, de sel sulfonemides, con halogenuros de sulfamidas
alguilaﬁas, en presencis de cloruroe de ‘dluminio. Bate pf@ce&iﬂieﬂ%e
como todes los que utilizen condensaciones eon cloruro de aluminio
65 sumememte &ngorroso de reslizer, sobre todo en escals industriel,
y 80lo log paises que tienen une industria quimioca muy adelantada
pueden reslizarlos con exito.

Despues de varias investigaciones, llevadas a cabo en
nuestros laboratorios, hemos consgrido encmtrar un metodo mas ase -
quible & los medios de que dispone hoy dla la industria guimica e8 -

pafiola. El procedimiento es el que & continuacion se deseribe: Se

Prepars en primer‘lhg&: la amina alquilada por los proeedimientés_

generales de quimica orgsnica. Este amina generalmente gaseosa ge
hace rescoionar directamente con Yelogenuros sulfemidicos de aminas
aromations acetiia&as, unas veces on disolventes hidroxilieos y
otras no hidroxilicos, segun los casos, verificandose el desprendl -
niento de hidracido, formado por la union del halogeno de una mole -
eula con el hidrogeno aminico gue ha quedado libre de la alguila -
cion de la otra., El derivado aeetilaminé«asi obtenido se hidroliza
por los medios generales y disponiende nuevaménte de grupos amini -
cos puede verificarse una nueva condensacion con un halogenuro sul -
famidico. Bste procedimiento puede repetirse nuevamente con lo gue
se llegan a Obtener distintos tipos de amino-sulfemidas en las gque
los hidrogenos de la funcion sulfemidica se encuentran mas 0 menos

glguilados pbr”&iétintps gTUpos.

N o __.® 4

Se reivindica como objeto de esta patente de invéncion,

jinaustrialfmexaﬁ“u&¥aa mﬂdeqla-tunemon.sulﬁan&mi-

un procedimi agl

T

4o consistente eq la sustitucion del halogeno de un halogenurs sul -
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famidico de aminags sromaticas acetiladas, por un radical aminico

alguilado, verificandose esta sustitucion simplemente por contecto
direoto de los cuerpos en disolventes hidroxilicos o no hidroxili -
¢c0s, segun los cesos, sin necesidad de agente intermedio alguno y
tan solo favorecida por la aceion del calor. El derivado acetilami -
nico asli obtenido se hidrolizg y la amina que resulta puedé conden -
sarse nuevamente con un halogenuro sulfamidico de amina aromatica
acetilada y asl sucesivamente. Se consigue pues obtener por este me -
todo, sumamente sencillo, cuerpos mas o menos compblejos que posean

gl mismo tiempo la funcion aminica y unae o varias sulfamidicas gl -
quiladas. |

2/ - " Progedimiento industrial de alquilacion de la fun -

eion sulfonamida " segﬁn se deseribe y reivindica en esta memoris

deseriptiva.

Consta esta descripcion de cuatro hojas folladas y escri -

tas a mequlha por una sola de sus caras.

Madrid, 17 o de 1941, -
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