memoria descriptiva

CLAS# & o i, b0 C

s CQ1 0 BE) !
! R ‘*mDu I /'§
E:‘:’;—.E =E=§=‘£ =§= =B=§= =£=§=!=§=§= 95'5:2:11

Que se solicita en Espafia por veinte afios, a
favor de D, LUIS LEPORI RENAUIT, de nacionali_
dad espafiola, residente en BARCELONA.- C/ Rei
na Vitoria n? 17.- por:

" NUEVO PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE
LA 2- METOXI 5-SULFAMOIL BENZOIL (N ETIL) -

2~PIRROLIDINOMET ILAMINA",
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Se refiere el invento, conforme al enﬁnélauO'ig
dica, al desarrolle funcional, técnico-industrial-
del complajo quimico a que se rafisra =l mismo en el
cual se han incorporado las ventajasue mfs adelante
sa despranderén de la descripcidn del proceso con Var
daderas consacusncias an sl terrenc fisico terapefiti
co de sus influencias.

La 2 metoxi -5- sulfamoil benzoil (N atil) - 2~
pirrodinometélamina, ~s una sustancia que poses una
accidn anti~fmetica muy potenbe en a1l vémite causado
por apomerfina e hidergina. Las pruebas clinicas han
demostrado que 4sta sustancia tiane particular afsa-
cia en los estados dapresivos, neurdticos, an los
trastornos psico-funcionales y an las involucibnes
psiquicas des la vejez, ademis da una accion an las
‘infarmedades ulcerosas gastro-duodenalas.

El procedimiento estid basado =n la preparacién
aislada y coordinada de los componsntas da acuardo
con al invento y que se dascriben a continuacidn.

a) La prparacibén de la N-stil -2- aminometilpirroli

dina. Se rezliza en un matraz de cristal da tres bo-
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cas, de d0s litros de capacidad convenientemente,
provisto de termdémetro y agitador, en al que intro_
ducen lllgrs. da N-atil =3 cloropiéeridina clorhi
drato, previamente disuelto en 450 ml. de amoniaco

5,.- : ¥ 8e calianta durante seis horas a 150 2 C; ge eva
pora el disolvents y el resfidun se disuelve en una
solucidn saturada de‘carbonato de potésico. Se ax-
trae con clorofofmo, tres Veces, ¥y Se reunen los
extractos cloroformiéos.

iO.- Después de la svaporacién fraccionsda del ex-
tracto cloroformico, se obtienen‘42,90 gré. de N-etil

=2 amino-metilpirrolidina que jﬁnﬁo con dcido picri

éo étanélico forman-un diplicabe cén punto ds fusibn
180¢ O,

15.- b) Preparacién de la 2-metoxi-~5- sulfamoil benzoil
(W -etil) 2.- pirrolidinometilamina.

Se pasan 40 grs. de N-etil -2 aminometilpirro-

lidina producto obtenido en la primera oparacién y
se disuelven en una mezcia constituida por 200 ml.

20.m de agua y 200 ml de &ter g#il?cé.

A la temperatura de 102 C se introducen, simul
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taneamente, 172 ml. de NaOH 2 N y 56 gra. ds orto-
metoxibenzoil clofuro previamenta disuelto en 80
ml. de &ter etilico.

La mezcla s agita durante una hora exacta en
un matraz de vidrio de tres bocas provisto de term$
netro; mediants un embudo separador se separa el
estracto etérao qua se deshidrata con NapSO,. Iue
g0 Se Beca avaporando al ater.

Se obtiensn 60 grs. de una sustancia oleosa,
que se afiade gota a goba, a 200 grs. de clorhidring
sulfénica, mantenida a 30 2 C.

BEsta sustancia se mantiens en agitacidén mecé-
nica a temperatura ambiente durante 24 horas y lue_
g0 Se Vierte la mezcla en 800 ml., ds NH,OH concen
trado y mantenido a 10 & C.,

Despuds de habar dajado subir ls tempsratura
hasta temperatura ambienta, se filtra al precipi
tado que se ha formado.

El precipitado filtrado y lavado con agua, se

eristaliza con HCL L N.

El clorhidrato que asf se obtiene se disuelve
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en agua caliente y la solucién se neutraliza con
NHAOE;'filtréndose convenisntemente. Se obtiene
20,40 grs.de producto con punto de fusidn 177-1792C
La 2- metoxi =-5- sulfamoil benzoil (N etil) 2-
pirrolidinometilamina se presenta en forma de pdwo

cristalino de color blanco crems con la siguisntae-

formula estructural.

CO-NE-CH, J\N J/
OCH; &2H5

HoNO_8

La sustancia es casi insoluble en agua.Bs sb
luble en acido y alcalis diluido, poco soluble al
metanol y';tanol, insoluplé en cloroformo, benze-
no x ater etilico..

Una vez descrita convenient;nente la naturals
za del invento, se hace ;onstér-a los efectos, opor
tunos que el mismo no queda limitado a los detalles
exactos de esta exposicidn, sino que por el contra-

rioen el se introducirén agquellas modificaciones da

- detalle que las circunstancigs-y la priéctica pudie-

ran aconsejar siempre y cumndo no se alteren o mo-

difiquen las caracteristicas esenciales del mismo
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Que Se resumlen an las siguientes.-

REI V INDICA G I 0 NES

18,~ "NUEVO PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION"...
dividido en dos operaciones fundamentales caracte
rizadas porqus se trata de la prapracién inicial
da la N~atil 2.- aminometilpirrolidina y en una
segunda operacibn de la 2- metoxi -5- sulfamoil
benzoil ( N-Epil) 2- pirrolidinometilamina.

28,- " NUEVO FROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION!..;J
segln la anterior raivindicacién la primera opera
cidn ‘se caracteriza porque se realiza en un matraz
de tres bocas, facultativamente de cristal y de
dos litros, provisto de tarmdmetro y agitador se
introducen 111 grs. de N- atil -3 cloropipsridina
clorhidrato, praviamente disuelto en 450 ml. de
amoniaco calenténdose durante seis horas a 150 oC;
evaporédndose el disolventa al residuo se disuml-
va an una solucidn saturada de carbonato potdsi-
co, axtrayéndose con cloroformo, tres veces, agru

péndose los sxtractos cloroformicos.

38,- " NUEVO FROCEDIMIENTO PARA I.A PREPARACION", «.
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conforme la anterior reivindicacidn désPués de 1la
evaporacién fraccionada del extracto se caracteriza
porque se obtisnen 42,90 grs. de N-stil -2 - amino-
metilpirrolidina que, junto con el 4cido picrico
etanélico, forman un diplicato con punto de fusidnm
als0eC.

4.~ " NUEVO PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION",..

"conforme la 1% reivindicacidn la segunda fase del

Proceso se caracteriza porque se pesan 40 grs, del

producto obtenidoAén'la ant@fiﬂr reiQindiéaci6n -
(N ;gtil ) -2 aminometilpirrolidina ) y se disulven
en uns mezcla conétituida por 200'm1; de agua y en
otra parte igual de éter etilico infroduciéndose,

simultanesmente y a la témperatura de 102 C, 172 ml.

de NaOH 2 N y 56 grs. de ortometgxibenzoil gloruro,
previamente disueltos én 80 mi.>de ster etilico.

58.- * NUEVO PROCEDIMIENZO PARA L PREPARACION"...
conforme la anterior reivindicacién la m;zcla s;
caract;riza porque se aéita, durante una hora exacta,

en un matraz de vidriorde tres bocas provisto da -~

termdmetro, separdndose el estracto stéreo, que se
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deshidrata con Nas804 pediante un embudo separedor

o similar y secéndose por avaporacién del &ter.
62.- " NUEVO PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION®...

conforeme la anterior reivindicacidn se caracteriza

porque se obtianen 60 grs. de una sustancia oleosa
Que se afiade, gota a gota, a 200 grs. de clorhidrin;
sulfénica, mantenida a 302 C en agitacién mecénica
¥ & temperatura embiente durante 24 horas, vertién_

dose la mazcla despuds en 800 ml. de NHyOH concen

trado mentenido a 102 C.

78,~ NUEVO PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACIONA,..,

conforme la anterior reivindicacién la mezcla

obtenida se caracteriza por mantenerla en un estado
donde se ha dejado subir la temperaturs a tempera-

tura ambisntal, filtrédndose el precipitado qe se ha

formado.

88.- " NUEVO PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION®...

conforme la anterior reivindicacién el precipitado

filtrado y lavado con agua se caracteriza porque

cristalina con HCL L R,

98- " NUEVO PROCEIDJI’II’EN@O PARA LA FREPARACION"...
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conforme la anterior reivindicacidén el clorhidrato
obtenido se caracteriza, porque disuelto en agua
caliente, la solucién Se neutraliza con NH,O0H, fil
tréndose.
102.- " NUEVO PROCEDIMIENTO PARA L4 PREPARACION",..
conforme las reivindicaciones anteriorss 4& a 108
8e caracteriza porque se obtiens 30,40 grs., da pro
ducto con punto de fusibén 177-179 2 C.
11a,- v NUI;-WO PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACIONE...
- , .
conforme las reivindicaciones 1% a 112 la 2- metoxi
5~ sulfamoil b;nzoil (n ;tii) ~2- pirrolidinometi-
lamins ée caracteriza porque se presenta an forma
de polvo cristalino de color bianco-crema con for

nula estructural.

CO—NH—CH2
N

OCH; b235

HoNO,8

128,~ " NUBVO FROCEDIMIENTO PARA IA PREPARACION™de

LA 2- METOXI - SULFAMOIL BENZOIL (N ETIL) 2- PIRRO

LIDINCMETILAMINA",
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Segin se describes y reivindica la presente memoria
descriptiva que consta de diez hojas mecanografiadas

por una sola de sus caras.
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