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El presente invento tiene por objeto la producción 

industrial del compuesto 4-(3,5-dimetilbenzoil)-amino-2,3- 
-dimetil-l-fenil-j-piraz olín-5-ona que posee propiedades 
analgésicas y que tiene la fórmula

CHy - 3

CONH
N ^ 5

que presentan un marcado interés farmacológico.

El método de síntesis de este compuesto está funda­
mentado en la reacción de un derivado activado del ácido 

3,5-dimetilbenzoico, como los haluros o anhídridos del mis­

mo con la 4-amino-2,3-dimetil-l-fenil-3-pirazolín-5-ona, 
en el seno de un disolvente apropiado, que puede ser una 

base orgánica terciaria como captador de ácidos. El pro­
ducto de reacción se vuelca sobre agua acidulada^ se extrae 

con un disolvente y se seca. Por destilación del disolvente 

se llega a un sólido que se cristaliza y purifica mediante 
un disolvente adecuado, de la forma habitual.

A continuación se indica un ejemplo no limitativo 
del alcance del presente invento.

Memplq

A 10,3 g (0,05 moles) de 4-amino-2,3-dimetil-l- 
-fenil-3-pirazolín-5-ona disueltos en 50 mi de piridina an­
hidra, se le agregan, poco a poco y con agitación 8,4 g
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(0,05 moles) 3e Cloruro de 3,5-dimetilbenzoilo. El sólido 
pastoso formado en la reacción, una vez frió, se trata con 
agua acidulada con C1H y se extrae con eter. La fase etérea 
se lava con agua y se seca con sulfato magnésico anhidro. 

Una vez filtrado el desecante, se evapora a vacío el eter 
y el residuo se cristaliza en ciclohexano. Se obtienen 

14,2 g (85%) de la 4*-(3,5-dimetilbenzoil)-amino-2,3-dimetil- 
-l-fenil-3-pirazolín-5-ona de PF = 213-2143C (sin corregir).

PROPIEDADES FARMACOLOGICAS DEL PRODUCTO DEL INVENTO

El producto del invento ha sido comparado con la 

4-amino-2,3-dimetil-l-fenil-3-pirazolín-5-ona, también co­
nocida como 4-aminoantipirina, dotado de propiedades anal­
gésicas.

A - TOXICIDAD AGUDA.- Realizada'en ratones, según la téc­

nica de Litchfield-Wilcoxon, administrado los productos a 
volumen constante. Los resultados están en la tabla I.

TABLA I

Productos
Ví̂ . de Administra­
ción

DL (mg/Kg) 
50

1 Oral >2000

1 Intraperitoneal 1217,7

4-aminoantipirina Oral 1297,5
4-aminoant ipirina Int r ap er it one al 1299,5
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B - ACTIVIDAD ANALGESICA Se ha probado la actividad 

analgésica según la técnica del ?/righting test, adminis­

trando los productos por vía oral o intraperitoneal a 

50 mg/Eg. Los tiempos de actuación de los fármacos han si 
do 60 y 30 minutos para cada técnica, respectivamente.

Los resultados están en la Tabla II.

TABLA II

Produc­
tos

Vía N2 de retorci­
mientos 
- '4 S.E.M.X **

Significación Diferen. 
Controles 4-aminoanti- 
pirina

%Activi
dad

C ontrol — 42,5 ±  3,106 — — —

1 34,89 i  2,563 N.S. P< 0.0005 17,9%
1 i .p. 16,89 ¿ 1,961 P <^0.00005 N.S. 60,2%
4-aminp,
antipi-
rina oral 15,55 ±  1,780 P ̂ 0.00005 63,4%
4-smin<3
antipi-
rina i.p. 12 ¿  1,972 P ̂ 0.00005 71,8%

25

30



[ t o j "  n ú '" .  5 2203.7

5

'REIVINDICACIONES
/

Los puntos de invención propia y nueva que se pre­

sentan para que sean objeto de esta solicitud de Patente 

de Invención en Espa&a, por VEINTE años, son los que se re­

cogen en las reivindicaciones siguientes:

1§.- Un método para preparar 4-(3*5-dimetilbenzoii;' 

-amino-2*3-dimetil-l-fenil-3-pirazolín-5--ona de fórmula
CHy - 3

. 0

caracterizado por hacer reaccionar un derivado activado 

del ácido 3,5-dimetilbenzoico,. ,como los haluros o anhídri 

dos del mismo, con la 4-amino-2,3-*dimetil-l-fenil-3-pirazjq 
lín-5-ona, de la fórmula

20
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en el seno de un disolvente apropiado, que puede ser una - 

base'orgánica terciaria como captador de ácidos, seguido 
de tratamiento con agua acidulada y extracción con un di­

solvente idóneo, que por secado y evaporación del disolven
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te deja un residuo que cristaliza en el seno de un disol­
vente adecuado.

23.- Un método según la reivindicación 13, carac­
terizado porque el derivado activado del ácido es el Cloru­
ro.

33.- Un método según la reivindicación la, caracte­

rizado porque el disolvente que se utiliza para la reacción 
es la piridina.

4-3.- Un método para preparar 4-(3y5-dimetilbenzoil 
amino-2,3-dimet il-l-fenil-3-pirazolin-5-ona.

Tal y como se ha descrito en la Memoria que ante­
cede y con los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de seis hojas escritas a máqui-- 
R& por una sola cara.
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