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1Gorrespgndiente a la solicitud de registro de Patente de In~

;vencién que, por veinte aflos, se solicita para Espaila y sus

Colonias, a favor de la Sociedad Andénima LABORATOIRE D°ANALY
i .

[SES ET DE RECHERCHES BIOLOGILUES MAUVERWAY - CENTRE EUROPEZEN
DE RECHERCEES MAUVERTAY, (C.E.R.M), de nacionalidad francesa

residente en Route de Marsat 63 RIOM (Francia), con priori--

xﬁdad de la Patente monaguesca ntm. 617, de fecha 21 de Abril
[
de 1.966,

1 p o T
?"PROCEDII,IIE;?TO FARA 14 COBTESCIOH DE UH COLFUZSTC AWATGESICO
|

Y ANTI-INFLAMATCORIO,

La Fatente de Invencidn a que se refiere la presente lemo

ria, esté destinada a garantizar la explotacidn y la propie-

dad exclusivas, en Espafia y sus Colonias, de un procedimien-
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ﬁo para la obbtencidn de un nuevo compuesto quimico dotado de
una actividad analgésica y anti-inflamatoria como es el 3-/&

;(4 fluoro-fenil-piperacinometil/-indol, de férmula:
O OO

if

: H

El procedimiento que vamos a describir se desarolla de —-
;acuerdo con la siguiente pauta:

: 4 %6 grs. (0°2M) de 4-(4-fluoro)-fenil-piperacina, se afia
%den 15 grs. de &cido acético cristalizado y, después del en-
frismiento, 20 grs. de una solucidn acuosa de formaldehido -
kEO% en peso). Se afiaden entonces 50 ml. de alcohol absoluto
he manera que se pusda agitar la masa.

. De una sola vez se aBaden 23°4 grs. de indol (0°2H), tie-
ne lugar una reaccibn exotérmica y se obtiene una solucibn -
limpida gue se deja reposar 4 horas a temperatura ambiente.

. A conbinuacidn se vierte lentamente y con agitacidén en —-
?OO ml. de solucibn acuosa a 5% NH3. Se obtiene un precipita
ho blanco que se orea, se lava con agua y Se seca al aire.

Déspués dé dos recristalizaciones en el etanol, se obble-|.

nen 44+ grs. de un polvo cristalino blanco con punto de fusii

F 1642 y de peso molecular de 309736, cuyos caracteres fisi-
bo-quimicos son los siguientes:
Polvo cristalino blanco, insoluble en el agua, soluble en

los disolventes orgénicos usuales,

C % = 7376
H% = 6°50
N % = 13758

El estudio farnzcodinémico ha demostrado que la toxicidad
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iaguda sobre ratones, por via oral, es superior a 30COmg/kg.

; La accidn anaigésica ha sido buscada por medio de los es-

‘timulos dolorosos caldrico y quimico:

% placa caliente: (método de Eddy N.B., y Leihbach D.J. FPbaj
| macol. Exp. Ther., 107, 385, 1953).

i &cido acético : (método de Koster modificado por Witkin.

} Koster R., dnderson M, y De Beer E.J., Fedl

Proc., 18, 412, 1959).

Witkin L.B.,, Heubner C.F., Galdi F,, Galdi

¥., O'Keefe E., Spiteletta P. y Plummer A

J. Pharmacol., Exp. Ther, 133, 400-408, 1S

| 61).

é El ER 50 para la placa caliente es.# de 90 ng/kg y para -

;el fcido acético de 3Z mg/kg.

. En las mismas condiciones, el ED 50 del Firamidén para la

?laca caliente, es de 200 mg/kG 7 para el &Acido acético de -

i250 ng/kg.

. La accibn snti-inflamatoria ha sido buscada por la prueba

del edema al kaolin sobre la rata (Wilhelmi y Domenjoz, Arz-

neimittel Forsch., 1, 151, 1951).

| & 125 mg/Kg, el valor méximo de la inhibicibn del edema -

gs de 26% y el valor planimetrico de 146,

A 250 mg/kg, le inhibicidn del edema es de 51% y el valor

ﬁ%lanimétrico de 2S5.

B compuesto obbtenido puede ser utilizado en terapeutica

ﬁumana va sea en comprimidos dosificados a 50 mg, con el =--

§rincipio acilvo asociado a los exiciplentes habituales, ya

isea en supositorios dosificados a 100mg. asociados a menteca

ae cacao 0 a glicericos seni-sintéticos,

as Gdsis recomendadas son, de preferencia:

bt

3

Comprimidos: 1 a &4 por dia,

— BSugositorios: la 2 por d&la. e
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Podrd ser variable todo aquello que no suponga una altera
pién de la esencislidad del objeto expuesto en la pasada des
?ripci6n, la cual deberi ser tomada en su mis &mplio sentido
j no como una limitacidn de posibilidades de realizacidn.
’ | N O T 4
EJ RESUMEN: La Patente de Invencibn que, por veinte afios,
se solicita para Espafia y sus Colonias, con prioridad de la
Patente monaguesca nlm. 617, de fecha 21 de Abril de 1.966,
La de recaer gobre las siguientes reivindicaciones:
% - 12, -"PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE ULl COMPUESTO ANAL
%GESICO Y ANTI-INFLAMATORIO", como es el 3-/Z-(4-fluoro-fenil
%iperacinometi;7~indol, caracterizado porque, en primer lu-—-
h%ar, se hace reaccionar el 4-(4~fluoro)-fenil-piperacina con
%l formaldehido, afiadiendo alcohol absoluto en agitacibn, —--
después de lo cual y de una sola vez, el producto intermedio
?esultante se le afiade el indol y se provoca una reaccidn ~-
gxotérmica, obtieniéndose una solucidén limpida.gque se deja re
posar 4 horas a temperatura ambiente.

22,- "PROCEDIMIEATO PARA LA OBTEHCiON DE UX¥ COMPUESTO Aﬁgﬂ
GESICO Y ANTI-INFLAMATORIO", seglin la reivindicacidn 12, ca-|
racterizado porque, la citada solucién limpida se vierte, —-

Fentamente y con agitacidn de una determinada cantidad de so

I . .
lucidn acuosa a 5% NHB, con lo que se obtiene un precipitado

Flanco que se orea, se lava, se seca al aire y es sometido a
dos recristalizaciones en el ebanol para obtener el compues-
%o bajo forma de polvo criltalino blanco.

" 3a,— Por filtimo se reivindica como objeto sobre el que ha
Pae recaer la Patente de Invencidn que, por veinte afios, se -

solicita pata Espafia y sus Colonilas,

p o r

"ERCCEDIEIZNTO PaRA LA OSTENCION DE UL COLEUESTO ANALGESICO
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| Hitor
Y ANTI-INFLAMATORIO". .
! ‘Todo conforme queda expresado en la'prééenﬁe Memoria des-
priptiva que consta de cinco paginas escritas arméquina por

una sola cara. -

t
|
t




	Bibliographic data
	Description
	Claims



