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El Estatuto vigente sobre Propiedsd Industrial, de
26 de Julio de 1929, en su texto refundido publicado el 30
de Abril de 1930, establece los caracteres de pabtientabili-
dad de las invenciones de tipo industrial que tienen por
objeto obtener ventajas sobre lo ya conocido, admitiendo
por consiguiente como patentables, las nuevas mdquinas, a-
paratos, instrumentos, procesos de fabricacidn, etc.rLa am
plitud de conceptos previstos como patentables, ha llevado
al legisladoi a aclarar (Art2. 46) que la enumeracidn cop-

tenida en dicho cuerpo legal es puramente enunciativa y no

limitativa, haciéndola extensiva incluso a los descubrimien

tos de tipo cientifico (ArtQ. 47),.

El Decreﬁo de 26 de Diciembre de 1947, recogiendo
la Orden de. 18 de Noviembre de.l935, confirma el criter@a
legal de que bambién serdn patentables los instrumentos; obh
jetos, o partes de los mismos, que aporten & la funcién a
gue son destinados, un beneficio o efecto nuevo, y en deﬁgl
nitiva que constituyan una mejora sustancial sobrewlo”antg
riormente conocido.  h o

Pues bien, a tenor de 1o exﬁuesto, ¥y éﬁ base al 4;
ticulado que recoge los conceptos expresadoé,:débe conside—
rarse, que la invencidn a que se refiere la presénte memo;
ria, comstituye una novedad industrial, con caracteristicas
Yy ventajas que la hacen merecedora del privilegiq_de explo-

tacidn exclusiva que por ella se solicita, premiando asi

"los méritos de quien aporta & la industria del pais una me-

jora efectiva y precisamente comprendida entre las enuncia-
das por la Ley como patentables. (Arts. 46 y 47 en relacidn
con el 171, en su nueva redaccidén afectada por la Orden de

18 de Noviembre de 1;935).

L33

h emes rth g v a

o e o ——— 2

—— ‘-"—.::'m:',g)‘.-.;-__.é\  mmen e - e



10

15

20

- 28

30

Siendo conocidas las propiecdades antiinflamato-
rias y analgésicas dzl dcido <-metil, 4( 27tienil carbonil)
fenil acético (I), por trabajos publicados en la bibliogra-
fia ( Niemegers. iArzneim. Forsch. Drug. Res. 25 (10). 1516~
1519, 1975 ) y por ensayos propios, se ha procedido a la -
preparacidn de varios derivados del mismo con el fin de in-
tentar la mejora de sus caracteristicas fisicas y farmacold
gicas. De los ensayos efectuados, se deduce que el deriva-
do x-metil, 4( 2°tienil carbonil) fenil acetato de p-aceta
mido fenol (II) posee a su vez una actividad antiinflamato-
ria muy interesanse, poseyendo una DEgqy = 455 mg/Kg. en el
ensayo de la actividad'antiedematosa nediante la técnica -
del edema plantar agudo por carragenina en rata.

El objeto de la presente invencidn es pues, la ob
tencibn del x-metil, 4( 2’tienil carbonil) fenil acetato de

p-acetamido femol al que corresponde la férmula (II):

0 .
E :\" _@_ CH - g - OH (1)
E 1" CH,C;O_ONH»-C-CH5 ‘:(II)

El compuesto de fdémula (II) se obtiehe a partir
del 4cido (I) o de cualquiera de sus especies reactivas que
tienen por férmula (III), dénde X posee el significado de
Haldgeno o Anhidrido mixto (R-C00- pudiendo tener R el sig-
nlflcado de alquil, alquilramificado y 0-Alguil), por rezac-
cidn con el p-acetamido fenol (IV), en el seno de un disol-

ente orgénico aprbético adecuado, y en presencia de un cap=-

tador de halohfdrico cuando la especie reactiva es un halu-
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| ro de &cido.

: ] 1 I i
; .@ CH - ¢, (1I1)
-@- NH - c - CH, (V)

E1l cuiso de la reaccidn puede seguirse por cual-
quiera de las técnicas usuales como por ejemplo la cromato-
grafia en capa fina.

Ellproducto final puede aislarse de la mezcia rea%
clonante por cualquier método conveniente, como por ejemplo

' eliminacidn del disolvente empleado en la reaccidn, disolu-

gua, lavar repetidas veceséste con sgua y soluciones bisicas

'
para elimirar las impurezas &cidas, se elimina por evapora~
cidn el solvente organico y el residuo se recristaliza en un
| solvente apropiado.

Es evidente, que el objeto de la invencidn puede
llevarse a cabo de diversas formas sin que ello signifique
variacidn alguna de las caracteristicas esenciales de la mig
‘ma. Los ejemplos que se exponen a continuacidn dan idea de
las posibilidades practicas del procedimiento descrito, cons
tituyendo medio ilustrativo y no limitativo del contenido de

 1a memoria.

EJENPLO T

o-metil, 4( 2°tienil carbonil) fenil acetato de p—acetamido

fenol.~

cibn. del residuo en.un solvente orglnico no miscible com a-

e
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a) 26 g (0’1 mol) de &cido o¢-metil, 4( 2 tienil carbonil)
fenil acético, 300 ml de éter ctilico seco, 778 =l (071
mol) de cloruro de tionilo y 3 gotas de DIF, se dejan -
reaccionar durante 24 horas a temperatura ambiente., Se
concentra a sequedad y el cloruro de 4cido bruto asi od-
tenido se utiliza para el paso siguienfe.

b) A una disolucidén, enfriada en bafio de hielo/agua, de -
15°1 g. (0°1 mol) de p-acetamido ferdl y 14 ml (0”1 mol)
de trietilamina en 200 ml de acetona seca, se le azZzade
el cloruro del 4cido obtenido anteriormente disuelto en
50 ml de acetona, durante 45 minubos. El coajunto se de-
ja reaccionar durante 20 horas a temperatura ambientse. Sl -
elimina la acetona a wacio, y al residuo se le anade acg
tato de etilo, éste se lava repetidas veces con agua, - -
NaCd 0’1 N, y agua hasta neutralidad.

Los extractos orgidnicos se secan, decoloran y concentran
a sequedad. Se obtiene un sdlido blanco delpeso= 25,5 g4
Rto = 65%. Se recristalizan con 175 ml de metanol.

Peso = 22 g. P = 144-1459C,

EJEMPLO TI

xX-metil, 4( 2'tienil carbonil ) fenil acetato de p-acetami-

do fenol.-

a) A 2, 6 gr. (0,01 mol ) del écido m-metil, #( 2"tienil cax

bonil) fenil acético disueltos en 25 c¢c de Tetrahidrofu=

_ rano se le afiaden 1,4 cc de trietilamina y se deja reac-
cionar durante 157 al cabo de los cuales se enfria a

~109C y se le afladen lentamente 0,95 cc (0,01 mol) de Clg

roformia to de etilo en 5 cc de tetrahidrofurano. El con

e
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junto se deja reaccionar a -108C durante 457, Seguida-
mente se afladen lentauente 1,51 gr. (0,01 mol) de p-ace-
tanido fenol disueltos en 15 cc de tesrahidrofurano.
Finalizada la adicidn se mantiene a -102C ducante 307,
se deja alcanzar la btemperatura ambiente lentamente, y
se continua la aéitacién durante 20 h. Al cabo.de esie
tiempo se elimina a vacio el disolvente, el residuo se
disuelﬁe en Acetato de etilo y se lava con agua, solu-
cién 1 N de NaOH, y agua hasta neutralidad. El acetato
de etilo se seca, decolora y concentra a sequedad, se ob
tiene una pasta que cristaliza con 10 cc de metanol. 8§
1ido blanco de peso 2,2 grs. Pf= 143-144eC Rbte= 55%

\
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Hecha la descripcidn a que se refiere la wemoria

¥ que antecede, es preciso insistir en que los detalles de
i realizacidn de la idea expuesta, pueden variar, es decir,

- que pucden sufrir pequefias alteracicnes, basudas siempre

en los principios fundamentales de la idea, que soan en esen

; cia los que quedan reflejados em los pArrafos de la descrip
. cidn hecha. En efecto, el Articulo 48 del Estatubo vigente
| sobre Propledad Industrial, establece como no patentables,

! en su apartado tercero, "los cawbios de forma, dimensiones,

proporcionsa y materias de un objeto ya patentade" fijando
asi el criteriq;del legislador en el senti&o de que patane
tada una idea que pueda dar lugar a una realidad prictica
e industrializable, nadie podrd apoyarse en ella para, &
pretexto de haber introducido ligeras modificaciones, pre-
sentarla como nueva y propia.

Este principio, en cuanto al alcance de la protsc-
cidn del objeto patentado se refiere, ée halla confirmado
por numerosas Sentgncias del Tribunal Supremo, y entre -
ellas, como més terminantes, en las de fechas 16 de octubre
de 1954, 23 de enero de 1959, 20 de marzo de 1964 y otras.

Establecido el concepto expresado, en cuanto a la
auplitud que debe darse & la proteccidn solicitada, se re-.
dacta & continuacidén la Nota de Reivindicaciones, de acuer
do con lo que se establece en el iltimo pérrafo del apar-
tado tercero del Articulo 100 de la Ley, sintetizando asi
las novedades que Se desean reivindicar:

NOTA DE REIVINDICACIONES

En restiwen, el privilegio de explotacidn exclusi-

va que se solicita, recaeri sobre las reivindicaciones si-

gulentes:
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12,- "PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE)%—METIL,@( 27
TIENIL CARBONIL ) FENIL ACETATO DE p-ACETALIDO FPENOL".- Util

como agente antiinflamatorio y cuya férmula es:

@-Cﬁ» ~O-©—I\]H—C~CH5

caracterizado esencialmente en hacer reaccionar el compues-

to de férmula (IV)

SN
]
o-@-m{-c-ca; (IV)

con un derivado acilante reactivo del &cido (I), de férmula
(iII): \ . .

. © CH; O X= Haldgeno

N A 1 il :

~S c .@ CH - C_ (111) Alquil
. . 0T . X . : .
S Alquil ramif;cah

- O—Alqull

donde X es haloveno o R—COO~ y R es el deflnldo anterlormen-

te, en un dlsolvente organlco adecuado y, opcionalmente, én
presenc1a de un captador de halohldrlco, estando ventaaosa—
mente el compuesto de formula IV en dlsoluclon en’ un dlsol—

vente organlco, preferentemente enfrlada en bano de agua/hle

lo, anadlendo en goteo controlado el compuesto de fo*mula III_:

pr°v1amente dlsuelto en el mismo. dlsolvente organlco, deaanr

do reacc1onar el conaunto a temperatura amblente, ellmlnando

. ‘s
el dlsolvente y tras lavar el re31duo con agua " recrlstall—

l..,

zar el resultado flnal
28 - "PROOEDIWIENTO DE OBTENCION DE:#—METIL 4( 27
PTENTL CARBONIL ) FENIL ACETATO.DE p—ACETAMIDO FENO "o~ se-
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f clén se lleva a cavo an un disolvente orgénico aprbtico 7 €
1 presercia de un captador de halohidrico.

l 34,~ "PROCEDILNIANTO DE OBPENCION DE &X—iiZTIL,4( 2°
TIEYIL CARBONIL ) FENIL ACETATO DE p-ACETANIDO FINOL".- se-
g(n la reivindicacién primera, donde X es R-CO0- y la reac—
cidn se lleva a cabo en un disolvente orgénico aprbético.

43 ,~ Se reivindica por Qltimo como objeto sobre

el que ha de recaer la Patente de Invencidn que se solicita:

FENIL A4CETATO DE p-ACETAMIDO FENOLY
Todo conforme queda descrito y reivindicado en la
presente memoria descriptiva que consta de nueve péginas me-

canografiadas.

| in la reivindicacidén primera, donde X es halbgeno y la reag

"PROCEDIMIENTO DE OBTELCION DE &-METIL,4( 2°TIENIL CARBOVIL)

(1Y
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