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PATENTE DE INVENCION

por 20 afios

por "Un procedimiento para le preparacidém ds ftalilsulfae

tiazola’i-aa»-'--a.s-.-.-..-_...................-..a

& favor de: SHARP & DOHME, Incorporated, de nacionalided
norteamerscans, domioiliada ent PHILADELPHIA (Pennsylvea-
nie, Estados Unidos de Américs del Norte), North Broed
Street, 640,

W e e s b e

MEMORIA DESCRIPTIVA

Ia invencién se refiere & un nuevo derivado de sulfa~
nilemido 2eN%-ftelilsulfanilamidotiazols, asi como tembidn
les sales monocarboxilicas del mismo.

Rl cnmpuesﬁo de que se trats, asf como sus sales mono-
carboxilicas, es utilizsble como antiséptico intestinal pas
r& ocombatir y reducir lsa eondantraoi{;n de organismos causan~
tes de infecciones., El producto prineipal de la inveneidm
es preparado por ejemplo calentando dcido ftédlico, enhfdrie
do de dcidaoc ftéiioo, o'un monohaluro tal ecomo el monoclorn=

ro del éster alkilolé;I bcido f£td1ico tal comos
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ocon sulfatiazola, esto es 2e(p-eminobancenosulfemido)~tia-
zola, temto cusndo meramente se emples el Acido Ftdlico cow-
mo en un medio inerte de reasscidn tal como un disolvente i
nerte, como cuando se usa cnhiarido fidlico, y en este dlti-
mo caso separando el dese®do producto final, ¥y en el caso
de usar el monocloruro del dster liberando dicho produsto
final por hidrolisis y en algin caso, si es necesario, sujee
tando el producto final & purifiocsoidn por resristalizaoidn.

Ls invencidén puede ser ilustrada por los siguientes e~
Jemplba, no restrictivos.

8~N4~ftalilaulfanilamiggﬁiaz01& =~ Oinco gramos de &n=»

hfarido ft4lico son adicionedos & una suspensidn hirviente
de diez gramos de sulfatiazolas en 100 centimetros cibicos

de alcphol. Lé mezcla es mantenida en reflujo durante ceine .
00 minutos despuds de la sdicidn complete y & el tiempo sue
ficiente pars que los s81idos queden en disolucién, ILa so=
lucién es entonces enfrisda y dilufda en un volumen igusl de
egua. Rl precipitado sélido blanco formsdo es Filtrado y rew
eristalizsdo de le diluoién aloohdlics, dando 2en?ertalile
sulfanilemidotiazole gue se descompone a més de 260 grados

. centigrados.

El producto de la invencidn es en genersl précticamens
ﬁe soluble en el sgus, y 63 un compuesto neutro que results
substancialmente soluble en el agusa cuando el grupo carboxie
1ic0 libre del mismo es convertido & la forma oarboxilice
por el uso de la cantidsd equivalente de dlcali o hiaréxido
aménico, smino o aloalinoamino. Ia forma sarboxflica del

sompuesto puedq tener una solubilidad por enclma del cinouene
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. ta por clento o todevia més elevads.

La forma de carboxilato carboxilica de la invencidm
puade>prepararse por ejemplo afiadiendo & una pequéﬁa cantie
aad de agua un exoeso del compuesto sobre su solubilidad
en el agua y aisolviendo el exoeso por agitacién en una
cantidad suficiente de, por ejemplo, carbonato de sodio
anhidro. Is soluocidn es preferentemente filtrads y aisle
da del filtrado la sl altemente soluble de sodio por adie
cién de un volumen igusl de slcohol, vertiendo la solucidn
resultante an 10 volimenes de acetona. Ls substancia see
parads de la solucidn se deja posar, el liguido superior
es decantedo y el residuo es preferiblemente tratado repe«
tidemente con asetons fresca. Después de decantar la ace~
tona del dltimo tratamiento, la sal de sodio puede ser de=
secsds preferen temente al vacio.

Poirém obtenerse otras sales carbox{licas de metales
de estos compuestos, tales como sales de cobre, oro, hierro
¥y bismuto, por reaceidén de la sal del metel slcalino prefes
riblemente en solucién acuosa, con une sal soluble apropis=
da del metel cuye sal carboxilada se &esoe. Ia sal care
boxilica se obtiene como resultsdo de une doble descompos
siocidn, A

Bl compuesto de la inveneidn, da por resultaio redu=
oir répidsmente de clen millomes & solo 60 por cent{metro
cdbico en la flora intestinal de los perros. Bs especiale-
mente eficaz como antiséptico intestinal, porque es posie
ble introducirlo en gran concentracidn en las viaes intese

tinales sin que Se produzea simultdinesmente uns gren elevas
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0idn del nivel de la sangre ni aprecisables sintomas téxicos.
El compuesto de la invencidn, usado como antiséptico
intestinal, es administrado por via orsl en forma de tebles

tas, cdpsulas o polvos del material sdlido.
NO®TaA

Por la petente de imvencidn & gue se refiers la pre-
sSente memoria descriptiva se REIVINDICA la propiedad y la
explotacidn exclusiva de: '

l.~ Un procedimiento peras 1la preparacidn de ftalile

4

sulfatiazols del tipo 2«N“-ftelilsulfanilamidotiazola, que

consiste esencislmente en acalentar 4cido ftdlico, anhidrido

de 4cido ftélico, o un monohaluro tal como el monocloruro

ael éster alkilo del doido ftdliso tal comos

00.CL
()Ocﬂcé%
eon sulfatiazola, esto es 2a(peaminobencenosulfemigo)=tis~
zola, tento cuando meramente se emples el foido ftdlico eo~
mo en un medio inerte de reaccidm tal como un disolvents i-
nerte, como cusndo se usa anhfarido ft4lico, y en este dl-
timo caso separando el deseado produmto finali y en el caso
de usar el monocloruro del éster liberando dicho producto
final por hiarolisis y en algin caso, si es necesario, su=

jetando el producto final a purificacidn por reoristelize-

eidn.



A

La propiedad y la explotscidn exclusive del objeto de
la patehte, seén cnales fueren las eircuhstancias que cone
curran con su esencialidad definids en le anterier reivinaie
em0idn, cusl objeto es: 7

"Un procedimiento pasra la preperacidn de ftalilsulfa-
tiazoia@.

Consta la presente memoris de oincd hojas folladss, es~
eritas por uha sola oargs

Barcelona, 7 de Agosto de 1947.

P. Pe do: SHARP & DOHME, Inocrporated,




	Bibliographic data
	Description
	Claims



