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MEMORIA DESCRIPTIVA
La presente’'patente de invencién se refiers
a Qn,prucedimianto de preparacidn de un derivado del 4eide
tiofén~2=carbox{lico el cual} presenta interesantes propiedg-
des terapéutioas y duya fotmula es

“

[' . ﬂ‘-—cuo ~NHOC~CHy .

siendo su nomenclatura tiofén-2-carhboxilato de p=acstamido-
fenilo, Ju;h

El procedimiento al que se refilere laiﬁfésente
patente de invencidn comprende la reaccidn de un haqugvdel
acido tiofén=2-carboxilico (preferentemente cloruro):dé for=
mula

l ‘ ~COX I

en donde X es un Atomo de cloro o bromo, con p—acetamiﬁéfew
nol, | -

La Teaccion se lleva a cabo prefsrentemente
en un disolvente organico inerte como tetrahidrofurans, etil
metil cetona, N,N-dimetil~formamida, benceno, tolueno, éluro—
formo o dioxano, en prasencia de una base orginica nitrogena-
da inerte, como trietilamina o piridina, y a una tempsratura
comprendida entrs 02 y 802g, ’

Los haluros de férmula general II se prepa-
ran por reaceicn del Acido tiofén-2-carbox{lico con clorurc
de tionilo o un cloruro o bromuro de fdsforc en el seno de

un disolvente orgénica inerte como benceno o tolueno, segdn
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los procedimientos generales conocidos,

El tiofénw2-carboxilato de p-acetamidofenilo
presenta como propiedades farmacoldgicas principalas analge-
siay, antipiresis y mucolisis, A dosis (nica de 200~800 mg,/kg
de peso por vié oral, posee una importante actividad en el
ensayo del Zcido acético en el ratén y en la fiebre induci-
da por levadura en rata, También la administracidn de dosis
similares durante 10 dfas a ratas expusstas a vapores de did-
xida de azufre, produce una importante disminucidn de la can=-
tidad de moco viscoso presente sn los bronquiolos, Ty

sus propiedades farmacolSgicas indican Jue
el tiofén=~2-~carboxilato p~acetamidofenilo es (til para al.
tratamiento de hipertermia, como agente analgésico y cd@é?
agente que evita algunos de los sintomas de los resfriados
comunes, Las dosis terapduticas tiles del compuesto estan
entre 0.5 y 6 gr. al dia,

A El siguiente ejemplo ilustra el proceﬁimion~
to a que se refiers la presente patente de invencidn. 'lﬂ
EJEMPLO '

A una suspensidn de p-acetamidofenol (7.5 g.;
0,05 moles) y trietilamina (7ml; 0.05 molss) en etil ,etil ce~
tona anhidra (40 ml), se aflade poco a poco otra disolucidn
de cloruro de 2-tenoilo (8 g.; 0.055 moles) en etil metil ce-
tona anhidra (10 ml) a temperafura ambiente, Completada la
adicién, la mezecla se agita durante 7 horas a temperatura am-
biente, después se vierte sobre agua y se extras con cloruro
de metileno, La disolucidn orgénica se lava con disolucidn
acuosa dilufda de hidrdxido sddico, y después con agua. Des+

pués de deshidratar con sulfato sédico anhidra, el disolven-
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te se separa por destilacidn a vacfo, obteniéndose un sdlids
blanco que se lava con dter etilico (1043 g.; rendimiento 79%).
Despuds de recristalizar con etanol, el tiofén-2-carboxilato

de paracetamidofenilo obtenidec funde a 1752~1779,

= g =
NOTA
Descrito sl objeto del presente invento se
declaran nuevas y de propia invencidn las siguientes reivindi-
caclones,

1. Procedimiento de preparacidn de un.deri-

vado del acido tiofén~2~carboxilico, de fdrmula

l l ~C00- ~NHOC-CH, I
l . ] ,

Yy cuya nomenclatura es tiofén-2~carboxilato de p-acetamido—

fenilo, caracterizado porque se hace reaccionar un haluro del

-

.

acido tiofén~2-carboxilico de Férmula

| oo oo
5

en donde X es un atomo de clora o bromo, con p-acetamidofe-
nol efectuindose la veaccidn en el seno de un disolvente ore
ganico inerte como tetrahidrofurano, etil metil cetona, N,N-~
~dimetilformamida, benceno, tolueno, cloroformo o dioxaho, en
presencia de una base orginica nitrogesnada inerte como trieti=-
lamina o piridina y a una temperatura comprendida entre 02 y
soec,

2. Procedimiento de préparacién de un deri-

vado del aecido tiofén=2~carboxilica,



Segln se describe y reivindica en la presen-;
te memoria descriptiva que consta de 5 pAginas foliadas y
escritas a maquina por una sola de sus caras,
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