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La presente invemcidn se refiere s entimoniales oleosolu~
bles y mis empec{ficemente & deidos antimoniosos tri~(mercapto
substitu{do), Los componentes de la presente invencion pueden ser
ilnstrados mediente la sigulente fdrmila gemerals

Lo
N

en la cual R es un radlical orginlco que contiene por lo menos ocho
atomos de carbonme. En los componentes esenciales de la prasente
1nvencio'nﬁ es un radical hidrocarbonado que contiene de 8 & 18 é-

o

62 de oarbona,

Hemos descublerto que los compuestos antimonieles caracte-
rizados por la precedente folmula son agentes quinioﬁer;péutieoa
activos, 8¢m efectivog, por ejemplo, en el tratamlento de ciertas
enfermedades parasiterias tropicales y particulermente en‘el tra-
temiento de la equistosomiasis, ‘

Hemos descubiertc que los componentes de la presente in-
vencion tienen la propiedad de ser solubles en aceltes, tales como
log aceites grasos, Hemos degpcublerte tembieh que la administracioh
de estos compuestos es my préctica; en veh{culos oleosos de este
tipo. | ‘

Los componentes de esta invencich pueden clasificarse en
tres grupos. En el primer gmpo 'e;@aﬁ los deidos antimoniosos—S-
tri(R—-alquingpbe). Estos grupos zlquilos tienen de ocho &
dlez y ocho dtomos de carbono. EL segundo grupo es el de 153 gol~

" dos entimoniosos-8-tri-( < clolico-etilo mercepto). EL tercer
‘griupo tiene substituyentes simileres al grupo segundo e;ccepto que

i
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existen una cadens algquilo y otras uniones en adicidn al grupo oi-
cliéo. " | )

La preparacion de los compénentes de la'presente inven-
clon puede pfoamarse mediante la aplicacich de wn wetodo mevo
que, heuno’sv descublerto, es esatisfactoric. En este metodo general,
una proporciaﬁ molarrde triclorure de antimonio es disuelts en un
polvente inerte mediante calor. Esta solucion es filtrads y agre-
gede a2 una éanti.dad iguel de un solvente inerte que see miscibie
econ el primer solvente ,y‘gue ecntenga tres proporciones mclaree de
neroaptaﬁ R, en donde el grupo R representa un radical urga;:ico
como e ha indicado enteriormente. La solucich resultante es des—
tilada &l vac{o hasta que todos los disolventes hen gido elimina-

. dos, El residuo de aceite que tiene un ligerc olor parecido =l

del acido clorhidrico, es colocado en un secador al vac{o sobre
Ridroxido.de sodio solido hasta que todo el acide clor:idrico he
#ido removido. la resccion general de este yroceso puede expre—-

garse comc slguet
3 BSH 4 8bCl; ——>  Bb(-S-B); + 3HCLY

Los componentes de la presente invencioh no tiemen exmc-
tes constantes f{sicas, tales como punto de fusich, punto de ebu-
1licidn, ete. Los andlisis de entimonio demestren, no obstante,

que lom compuestos son substancialmente purcs.

Aproximadamente 7.61 gm. (0,033 mol) de triclorurc de an-
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timonio son disusltos en 75 aw’ de clorofomo, por medio del cslor,
Fete solucidh es filtrada y agregada a 75 om® de una solucién de elo-
mfm que contienq 20.2 gm, (0,1 mol) de nemptén—nfdodecil. « La
polucion reeultente es destilede al vac{o hasta que el cloroformo he
sido removido. ’

El residuc de aceite, cuyo olor ligeramente perecido &l
del ecido clorh{drico es debido & la formacion de dicho aeido durante
ls reaccidn, es colocado en un sesador al vacfo scbre hidrdxido de
godio sélido hesta gue todo el deido elorh{drico he sido removido.

Fl producto as{ cbtenida es un aceite claro, amarillo pdlide que a-
sume une. consistencia solida parecida a la de 12 cera al mantenerse

gl descublerto.

Se disuelven aproximadamente 7.61 gn. (0.033 mol) de tri-
cloruro de antimonio en 75 cm® devclorofomo, por medio del calor. -
Este solmeion es flltrada y efiadide a 50 om® de unz solucich de clo~
roformo que contiene 18.8 gm. (0.1 mol) de mercapten de etilo S-(naf-
t110-1). Le solucich remultente es destilsda sl vacfo hesta que el
c_:lorofmo ha sido removido.

FL residuo de aceite, con un olor ligero & deido clorh{dri-

‘co debido & la formacioh de dicho ecido durante la reaecich, es colo-

cado en un gecador al vac{o sobre hidrokido de sodio solido hasta qus
el deido elorhidrico ha sido removido. K1 yrddncto as{ obtenido es

wdye
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vn sceite claro, mrillo pélido que epume uns consistencia sdlida

pavecida & la de la cera £l mantenerse al descubierto.

Substituyendo en ambos ejemplos, I ¢ II, 14.4 gm. (0.1 mol)
de mercapten ,@-(ei.clohexil)-etilé, el anterior compuesto puede ser
et ~ obtenido, Este producto es ailslado tal como se muestra en los ejem-

'8'5' plos I y II.

.’_} Entrs otros compuestos preparadeos mediante e anterior
proceso por substitucidn del propic mercaptén, figuran los signien~
tes:

. Acidos Antimoniosos~8-Tri-(R-mercapto)

oo

R
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| B : Fdérmula C;nteni.do de éntimenio

n-Octilo (n~CgHynB-~) 580 21.9% 20,8%
' poDectlo | (n~C10flp5-) 28b 19.0% 19,7%
| neUndectlo (n-Cy3Hy58-) 580 1785 17.0%
o-Tetradesilo (n-Cy ;Hyg8-) 55b 15.0% 14.3%
n-Hexadeollo (nCy gHy58-) 580 : 14.4% 13.6%
n-Octadecilo (n~0yH38-) 38b 1249 11.2%

- B-Fentletilo (C¢H5CH,-CH-5~) 35b 22.8% 20.9%

B-(p-Ditsobutilo fenoxi- 11.6% 11.6%
etaxi) etilo (CH3)3C.GH3| 0

|

e

0-G, 05~

ElL mercaptdn usado ef el ultimo -compuesto de la table, ss-

¢ '‘pecialmente, G~(p-Diisobutilo fencxietoxi) etilemercapteh, es pre-
perado convirtiendo el alecohol correspondiente b un halido; hecien-

o dalc resseionar con isotiourea s bidrolizando el mencionado mercapten,

L@s componentes de la presente invencioh pueden ser incorpo-
redos & veh:fculos farmscduticos, y slende cleosolubles, ellos pueden
sor administrados en soluciones cleoses. Las soluciones pueden ser
preperadas disolviendo los compuestos en aceltes grasos o vegeteles ta-
les como aceites de man{, olive o slmendra, en las concentraciones de-
seadas, Goncentrgcionea elrededor del 10% han resultado satisfectoriss.

Para evitar que slguien pueda fécmm adoptar la inveneich
empleando uno © mafs de los ‘componentes sefialados o-sus equivalentes
para distintos i‘ines » deseamos reclemar lo siguiente: |

b
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Habiéndose descrito en forma particular y establecido la na-
turaleza de nuestra invencion y en gué forma la misma puede llevar-
se a cabo, nosotros declaramos que aquello gue reclamsmos es lo si-
guiente:;

1. =1 proceso de producir acidos antimoniosos-é-tri-(mercapto

substituido) con la fdérmula

/

Sb—S-R

S=R

S-R
en la cual los grupos R son grupos hidrocarbonados que contiensn
de 8 a 18 atomos de carbono, inclusive, que comprende la reactiva-
cidn del tricloturo de antimonio con un mercaptén-R.

2., 11 proceso +ie la Heclamacion 1 en la cual un molar ce tri-
cloruro de antimonio es reactivado con tres molares de mercaptin-R.

3. 1 proceso de acuerdo con cuzslouiera de las leclamaciones
ly 2 enel cual el tricloruro de antimonioc es disuelto en un sol-
vente, inerte y miscible con ¢l solvente gue contiene el mercaptén-
R,

4, 151 proceso de acuerdo con cualquiera de las Heclamaclones
1, 2 y 3, u otras, caracterizado por la remocién de los solventes
por destilacion al vacio.

5., Il proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamaciones
arriba mencionadas, u otras, en el cual ios grupos R son grupos
normales hidrocarbonados alguilos que conticnen de 8 a 18 atomos
de carbono inclusive.

6. 31 proceso de acuerdo con cualguiera de las Reclamacio-~
nes 1 a 4, u otras, en el cual los grupos R son gruposfg-ciclico—

e=-tilos.

7. 11 nroceso de acucrdo con cualguiera de las Reclamacio-



nes 1 a 4, u otras, en el cual los grupos R contienen grupos

145 c{clicos y alquilos entremezclados con Adtomos en cada unidn,

8., &1 proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclams-
cionés 1l a 4, u otras, para vreparar el compuesto acido antimo-
nioso-8-tri-(n-octil-mercapto).

9, 1 proceso de acuerdo cop cualquiera de las Reclama-

150 ciones 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto dcido antimo-
nioso-S-tri-{n-dodecil-merecanto).

10, Bl proceso de acuerdo con cualguiera de las Reclamacio-
nes 1 a 4, u otras, para preparar €l conmpuesto acido antimonioso-:
S-tri-(n-decil-mercapto).

155 11, ©1 proceso de acuerdo con cualduiera de las Reclama-
ciones 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto sdcido antimo-
nioso-S-tri-{n-undecilo-mereapto).

12. =1 proceso de acuerdo con cualauieras de las Reclanmacio-
nes 1 a 4, u otras, para prevarar el compuesto acido antimonio-

160 80«S=tri-(n-tetradecilo-merecapto).

13, Bl proceso de acuerdo con cualguiera de las Reclamacio-
nes 1 a 4, u otras, vara nreparar el compuesto acido antimonio-
so-S-tri-{n-hexadecilo-mercapto).

14, E1 proceso de acuerdo con cualquiera de las Dleclamagcio-

165 nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto édcido antimonio-
30-8=-tri-(n-octadecilo-mercapto).

15, 31 proceso de acuerdo con cuaslguiera de las Recelamaclo-
nes 1 8 4, u otras, para preparar el compuesto dcido entimonio-
g0-S-tri-(p-feniletilo-mercapto).

170 16, il proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio-
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto dcido antimonio-
so-S-tri-(P -(naftil-1l}-etil-mercapto).

17. 21 proceso de acuerdo con cuslguiera de las Reclama-

ciones 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto dcido anti-
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monioso-s-ge ~(cilohexilo)-etilmercapto).

18, i1 mroeceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamécio-
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto #cido antimonioso-
S-ﬁ -{p-diisobutilo fenoxietoxi)-etilo.

19, I1 proceso de producir asciios antimoniosos-S-tri-(mer-
capto substituido) con la siguiente fdérmula

S-R
SbAKiS-R
S-R
en la cual los grupos R son radicales orgénicos qué contienen
de 8 a 18 ftomos de carbono, inclusive, de acuerdo con una o
mds de las Reclamaciones cue preceden.

20, #1 proceso de producir Zcidos antimoniosos-S=tri-{mer-

capto substitufdo) con la siguiente féemula

///S-R

3b e S5=-R

© N\sr
en la cusl los grupos R son radicales orgdnicos qué contienen
de 8 a 18 atomos de carbtono, inclusive y sustancialmente tal
como se ha descrito de acuerdo con una o mds d4& las Reclamacio-
nes que preceden,

21, ::1 proceso de preparar las composiciones terapéuti-
cas me joradas de acidos antimoniosos-S-tri-{mercalto substituil-
do) tal como se ho descrito anteriormente,

22, 71 -proceso mejorado pares la preparacidén de Acidos anti-
moniosoe-3-tri-(mercapto substitufdo) deseritos en las precedenfj
tes especificaciones, incluyendo las diversas formas nuevas,
consideradas individualmente o en comuinacidn.

23, Se reivindica, por ultimo, como objeto sobre el gque
ha de recaer la Patente de invencid: jue se solicita, "UN PRO-
CEDIMIENTO DE PRODUCIR ACIDOS ANTIMONIOS0S-S~TRI (MERGAPTQ
SUBSTITUIDO".

- - 9 -
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Todo conforme queda descrito en la presente liemoria,

que consta de diez paginas escritas a méquina Dor una so-

210 la cara.
“ladrid, 15 de enero de 1.948.,

ALFONSO UNGRIA
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