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MEMORIA DESCRIPTIVA 
para solicitar

P A T E N T E  DE I N V E N C I O N
en

E S P A $ A 
por VEINTE años

a nombre de Deutsche Hydrierwerke Aktiengesellschaft, . , 

entidad alemana, establecida en Rodleben bei Dessaus 
Rosslau, Alemania, por:

"DR PROCEDIMIENTO PARA OBTENER 
DERIVADOS DE SULFAMIDAS CICLICAS".
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Se ha descubierto que se consiguen valio­
sas combinaciones de sulfamidas cíclicas si se preparan 
derivados de sulfamidas cíclicas-de la fórmula general
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(HgN.R.S0t¿H.R'.S0^.EX)^-3", - en la cual R y R' signi­

fican un residuo aromático, heterocíolioo o aromátioo- 

heterocíclico mixto, , R" un sistema, anular heterocicli- 

co, X hidrógeno o un residuo de hidrocarburo y n los nú­

meros 1-3,- haciendo Influir sobre ácidos sulfónicos de 

la fórmula general G.3.30,-,.KX.R' .SOJ? o s&bre sus deriva- 

dos de ácido sulfónlco capaces de reacción, combinacio­

nes heterocíclicas amino-sustituídas, o si se tratan com­

binaciones amínlcas de la fórmula general F.Rt 30^.

WX) -3" con ácidos sulfónicos de la fórmula general n
3+R.SO^H o con sus derivados de ácidos sulfónicos capaces 3
de reacción,- indicando G un residuo que se puede con­

vertir en un grupo aminico-,y se forma después el grupo

&m. í n i c o *

Como sustancias de partida de la fórmula

general G.R.SO .FE.R'.SO H o sus derivados puede emplear­
ía o

se, por ejemplo el cloruro 4-(4'-acetilaminobenzol8ulfo- 

naminoj-Denzolsulfónico, L¡ue se obtiene en la forma co­

nocida por la acción de ácido clorsulfórico sobre anilida 

del ácido 4-acetilamino-benzolsulfónico. En lugar de' 

los halogenuros de ácido sulfúrico pueden emplearse tam­

bién los mismos ácidos sulfónicos o sus correspondien­

tes ásteres,-por ejemplo, áster fenólico. Además, en 

lugar del grupo acetilamínico, puede emplearse también 

otro grupo que se pueda convertir en grupo aminioo, co­

mo, por ejemplo un átomo de .halógeno combinado en núcleo,
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un grupo azo,-azoxi- o azometínico, y además también un 

grupo nitro o nitroso. En vez de un derivado benzólico 

( R o R* ) pueden también emplearse los correspondientes 

derivados piridinicos y quinolinicos.

Estos ácidos sulfónicos o sus derivados 

se hacen influir, según el invento, sobre combinaciones 

heterocíclioas amino-sustituidas, que se pueden derivar 

de sistemas anulares heterociclicoa aislados o condensa- 

dos. Estos derivados aminicos heterociclicos son, por 

ejemplo: 4-amino-pirazol, 8-amino-pirazol, 3,5-diamino- 

pirazol, amino-antipirina, 3-amino indazol, 5-metil- o 

5,7-dlmeti1-Z-amino-indazol, 3-fenil-4-amino-isoxazol, 

2-amino4midazol, 2-amino-benoimidazol, 3-amino-benzoxazol, 

2-amlnotiazol, 2-amino-4-metil-tiazol, 2-amino-4-fenil- 

tiazol, áster del ácido 2-amino-4-metil-tiazol-5 carbóni­

co, 3-amino-tiazolina, 2-aminobenzol-tiazol, aminooxdia- 

zolea, como 2-amino-4-fenil-l,3,4-oxdiazolona-5-, 2-amino 

-4-fenil-l,2,4-oxdiazolina-R, Aminofurodiazoles, como 

2-amino-5-metil-furodiazol, 2-amino-tiadiazol, 2-amino- 

-5-metíl-tiadiazol, 2-amino-5-etll-tladiazol, 2-amino-5- 

isobutil-tiadiazol, 2-amino-l,3,4-triazol, l-fenil-5- 

amino-l,2,3-triazol, e^,-aminopiridlna, 2,5-diaminopiridi- 

na, N-alquilamino-piridinas, amino-quinolinas, amino-iso- 

.quinolinas, 9-amino-acridina, amino-pirazina, amino-pí- 

rimidira^ayn2-amino-4-metil- pirimidina, 2-amino-4%6-di- 

metil-pirimidina, amino-oxi-pirimidinas, aminopurinas,
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amino-piridacinas, 1-amino-ftalacina, 1,4-diamino-ftala- 
cina, 4-amino-^.uinazolina, 2,4-diamino-quinazolina, 6,7- 

benzo-4-amino-quinazolina, 4-amino-6,8-diaza-qu.inazolina, 
6,6,7,8-tetrahidro-2-amino-4-metil-qui.nazoli.na,amino-qui- 

6 noxalinas, 2-amino-pirimidina, amino-1,3,6- y 1,2,4-tria-
cinas, como aminocianidina, triaminocianidina, 2-metil- 

4,6-diamino-l,3,6-triacina, 2,4-difenil-6-amino-l,3,6- 
triacina, 2-metil-4-aümino-6-oxi-l, 3,6-triacina, aminotia- 

diacinas, como 4-fenil 2— amino-6-oxi-tiadiacina, 2-ami- 
10 R0-6-metil-tiadiacina-l,3,4, 3-amino-l,5-naftiridina etc.

La transformación entre los ácidos sulfó- 
nicoa o sus derivados y los derivados aminicos heteroci- 
clicos se hace en forma ya conocida. En la. transforma­

ción se pueden emplear, si es necesario, agentes de con- 
16 densación, por ejemplo, sustancias combinadoras de áci­

dos, catalizadores, o ambos. Además, en su caso pue­

den también emplearse disolventes y diluyertes. La ela­
boración de los productos de condensación se hace en la 
forma habitual.

30 Combinaciones que se obtienen por este
procedimiento son, por ejemplo:

1.) CH .CO.NH.C H .80 3 6 4 2

N — —.OH
.NH.C H .30 RH-C CH6 4 2 ^ /

^3^
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2,) RO .C R +S0 .FH.C.H .SO^.MH-
2 6 4 2 6 4 2

3.) CH .CO.NH.C R .SO^.NH.Cg 6 4 2 5 4 2

ÍÜ67 7 5

etc*
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Segur? otra forma de ejecución del proce­

dimiento, puede llegarse a las mismas combinaciones par­
tiendo de combinaciones aminicas de la fórmula general
fH R.R*.SO .NX) -R", y transformándolas con ácidos sul- 
2 2 n

fónicos de la fórmula general G.R.SOgH o con sus deriva­

dos*

Las mencionadas combinaciones aminicas de

la fórmula general (H R.R'.SO .NX) -R" se pueden obtener,2 2 n
por ejemplo, por la acción de cloruro 4-aoetil-amino-ben- 
zolsulfónico sobre derivados aminicos de combinaciones 
heterociclioas, por ejemplo, 2-amino-5-metil-tiodiazol, 

y formación posterior del grupo aminico. Se describen 
combinaciones de esta clase en la solicitud de Patente 
Ra. 156.562, como por ejemplo:

1.) NH .0 w *S0 RH-
2 6 4 2

2.) RH .0 H .SO,.,2 6-4 2
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Según el invento, sobre estas combinacio- 

6 nes amínicas se hacen influir ácidos snlfónicos de la fór­
mula general G.R.SOgH o sus derivados, formula en la cual 
G es un grupo que se puede convertir en grupo amínico, 
de la significación arriba indicada. Como ejemplos de 

estos ácidos sulfónicos citaremos: cloruro del ácido 
10 4-acetil-amino-benzol-eulfónico, cloruro del ácido 4-nitro- 

benzol-sulfónico, cloruro del ácido 5-amino-quinolin-8- 

sulfonico etc. La condensación se hace en la forma arri­

ba indicada y ya conocida.
Luego, en los productos de condensación 

15 obtenidos según esta forma de realización del procedimien­
to, se transforman en grupos amínicos los grupos que sean 
capaces de convertirse en ellos. De estos grupos, los 

grupos acilaminicoa y azoiretinicos pueden transformarse 
por hidrólisis en el grupo amínico, el grupo ácido-smídi- 

¿0 oo y el grupo áoido-hidracidico por la descomposición de 
Soffman o Curtius, al paso que el grupo nitro, nitroso, 
azo, azoxi, o hidrazo puede transformarse por reducción 
en el grupo amínico. Finalmente el halógeno puede conver­
tirse en un grupo amínico por tratamiento con amoniaco a 

25,, presión. Asi se obtienen por este procedimiento, por 
ejemplo, las siguientes combinaciones finales.
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1.) NÜ..C H .30. .NH.C H 30. .MH-C CH 2 6 4 s 6 4 2 ^

3.) N.'i
n— N

HH .0 H .S 0 , .B ? .C  B .30  .NH-C §2 5  <4 2 64 2 \ /V/

15 los derivados de sulfonamidas cíclicas

obtenidos según el invento son sustancias solubles, de 

* t* n j. i c ̂ c i a  ̂u i m i c o—t e r a p e u 11 c a para c o m. b a t n. r i n í* e c— 

cior.es bacterianas y otras, especialmente las producidas 

por loa estreptococos,gonococos, neumococos y las ínf.'-c- 

20 dones de gangrena gaseosa en el cuerpo del hombre y de 

los animales.

. ' - Ejemplo -____

' 3-9 partes de peso de cloruro del ácido

acetil-sulfanilil-eulfanílioo y 11,5 partes de peso de 

26 a-turino-f-metll-tiadiazol se d!suelven en 100 partes de

volumen de piridira y se calientan varias horas a 40-601. 

luego se destila la piridina en el vacio, a temperatura 

Que no exceda de.60o, se recoge el residuo con 300 partes

de volumen de ácido clorhídrico al 6% y se absorbe.
- 7 - ""
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31 producto bruto de acoplamiento se lava con agua y se 

disuelve en 250 partes de volumen de lejía sódica 2-n. 

Después de una hora do ebullición en reflujo se ha ter­

minado la disociación del grupo acetílico, se decolora 

5 con carbón animal, se filtra y el filtrado se hace dé­

bilmente ácido-mineral, con lo cual precipita el 2-(sul 

fc.nilil-sulfanilamino)-5-metil-tlodiazol de la fórmula

10

15

20

S -<T3-so, -NH-

A la misma sustancia final se llega si el 

2-sulfanilamino-5-metil-tiadiazol, que puede obtenerse 

según la solicitud de Patente Na. 156.652, se transforma 

en presencia de sustancias combinadoras de ácidos con clo­

ruro del ácido acetil-sulfanilico o cloruro 4-nitro-ben- 

zolsulfónico, y en el producto de transformación se for­

ma el grupo amínlco libre por saponificación o reducción.

Esta solicitud que corresponde a la pre­

sentada en Alemania, el 28 de Junio de 1941, bajo el nú­

mero D . -85.561 IVc/lKq, se acoge a los beneficios del ar­

ticulo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad Industrial.

-------- N O T A  -.........
--- ------------ oOo --------------

Los puntos de invención propia y nueva que 

se presentan para qu& sean objeto de esta Patente de In-
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vención en España, por VEINTE años, son los siguientes: 

la. Un procedimiento para obtener deri­
vados de sulfamidas cíclicas, caracterizado porque se 

obtienen derivados de sulfamidas cíclicas de la fórmu- 
5 la general (HN.R.SC) .HX+R'.SO .NX) -R",- en la cual R 

y R* designan un residuo aromático, heterocíclioo o aro- 
mátioo-heterocíclico mixto, R" un sistema anular hotero- 
eíclico, X hidrógeno o un residuo de hidrocarburo y n los 

números 1-3,- haciendo influir sobre ácidos sulfónicos
10 de la fórmula general G.R.30 .EX.R*.80_H, o sobre sus de-2 8

rivados capaces de reacción, derivados aminicoe de com­
binaciones heterocíclicas, o tratando combinaciones amó­
nicas de la fórmala general (H N+R'+SO .NX} -R" con áci-

2 2 n
dos sulfónicos de la fórmula general G.R.SO H o sus de-3

16 rivados capaces de reacción,- indicando G un residuo

que se puede convertir en un grupo amónico-, y fojrmando

luego el grupo amónico en los productos de transforma-
¡

clon obtenidos. ¡
20. Un procedimiento paña obtener! deri- 

20 vados de sulfamidas cíclicas.
Tal y como se ha descrito en la memoria 

que antecede y con los fines que se han especificado.
Esta memoria consta de nueve hojas escri-
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