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M E M O R I A  D E S C R I P T I V A  
que se acompaña 

a la solicitad de
UNA PATENTE DE INVENCIÓN por veinte años en España 

a favor de
ABBOTT LABORATORIES, residentes en NORTE CHICAGO, 

(Illinois, EE.UU.) 

por
"UN moCEDIKTENTO: DE PRODUCIR ACIDOS ANTIMDNIOSOS-S- 
TRI (URCAPTC SUBSTITUIDO)
Inventores: LeRoy Yilton Clemence y Harlin Templeton
Leffler, de nacionalidad norteamericana.
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La presente invención se refiere a antimoniales elaosoln- 
bles y más específicamente a ácidos antimoniosos trl-(aercapto 
substituido). Los compsaentes de la presenté invenciím pueden ser 
ilustrados mediante la siguiente formula general!

en la cual R es un radical orgánico que contiene por lo menos ocho 
átonos de carbono. Eh los componentes esenciales de la presente 
invención R es un radical hidrocarbonado que contiene de 8 a 16 áL 

**^^6S8á^' de carbono .

/o

^ o

Hemos descubierto que los compuestos antimoniales caracte­
rizados por la precedente formula son agentes quimioterapáuticos 
activos. Son efectivos, por ejemplo, en el tratamiento de ciertas 
enfermedades parasitarias tropicales y particularmente en'el tra­
tamiento de la equistosomiasis.

Henos descubierto que los componentes de la presente in­
vención tienen la propiedad de ser solubles en aceites, tales como 
los aceites grasos. Hemos descubierto tambieh que la administración! 
de estos compuestos es muy practica, en vehículos oleosos de eéte 
tipo.

Los componentes de esta invención pueden clasificarse en 
tres grupos. En el primer grupo están los ácidos antimoniosos-S- 
tri(B-alquilo-mereapto). Estos grupos alquiles tienen de ocho a 
diez y ocho átomos de carbono. El segando grupo es el de los áci- 
* dos antÍmoniosos-S-tri-( /? cíclico-etilo mercapto). El tercer 
grupo tiene substituyentes similares al gmpo segundo excepte que
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existen una. cadena alquilo y otrae uniones en adicitm al grupo cí­
clico. -

la preparación de los componentes de la presente inven­
ción -puede efectuarse mediante la aplicación de un método nuevo 
que, hemos descubierto, es satisfactorio. En este método general, 
urna proporción molar de triularura de antimonio es disuelta en un 
solvente inerte mediante calor. Esta solución es filtrada y agre- 
gada a una cantidad igual de un solvente inerte que sea miscible 
con el primer solvente y que contenga tres proporciones melares de 
mereaptan JR, en donde grupo R representa un radical orgánico 
como se ha indicado anteriormente. La solucien resultante es des­
tilada al vacio hasta que todos los disolventes han sido elimina­
dos. El residuo de aceite que tiene un ligero olor parecido al 
del acido clorhídrico, es colocado en un secador al vacio sobre 
hidroxido.de sodio aoíido hasta que todo el acido clorhídrico ha 
Sido removido. La reacción general de este proceso puede expre­
sarse como sigue!

3 RSH + SbSLg --- - *  Sb(-S-R)g -h 3HClt

Los componentes de la presente invención no tienen exac­
tas constantes físicas, tales como punte de fusión, punto de ebu­
llición, etc. Los análisis de antimonio demuestran, no obstante, 
que los compuestos son snbstaaeialmente puros.

EUMPLO I
Acido antimonioso-S-tri(mercanto n-dodecil)

(n-C^g^S^Sb
Aproximadamente 7*61 gm. (0.033 mol) de triclerure de an-
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tlmonio son disueltos en 7$ cm? de cloroformo, por medie del calor. 
Beta solución ee filtrada y agregada a 75 cm^ de una solución de clo­
roformo que contiene 20.2 gm. (0.1 mol) de mercaptan-n-dodecil.* La 
eolncion resE&tante ee destilada al vacío hasta que el cloroformo ha 
sida removido*

El residuo de aceite, cuyo olor ligeramente parecido al 
del acido clorhídrico es debido a la formación de dicho acido durante 
la reacción, es colocado en un secador al vacío sobre hidrdxido de 
sodio salido hasta que todo el acido clorhídrico ha sido removido.
El producto así obtenido es un aceite claro, amarillo pálido que a- 
stsae una consistencia solida parecida a la de la cera al mantenerse 
al descubierto.

Se disuelven aproximadamente 7.61 gm. (0.033 mol) de tri- 
eloraro de antimonio en 7$ cnt̂  de cloroformo, por medio del calor. * 
Esta solución es filtrada y añadida a 50 em? de una solncioh de clo­
roformo que contiene 13.0 gm. (0.1 mol) de mercaptan de etilo /^-(naf 
tilo-1) . La solución resultante es destilada al vacíe hasta que el 
cloroformo ha sido removido.

El residuo de aceite, con un olor ligero a ¿oído clorhídri­
co debido a la formación de dicho acido durante la reacci<&, es colo­
cado en un secador al vacío sobre hidroxido de sodio solido hasta que 
el ácido clorhídrico ha sido removido. El producto así obtenido es
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un aceite claro, amarillo pálido que asume una consistencia solida 
parecida a la de la cera al mantenerse al descubierto.

RIEMELO XH

&

de mercaptan (ciclohexil)-etilo, el anterior compuesto puede ser
obtenido. Este producto es aislado tal como se maestra en los ej 
píos I y II.

<y<?

Ratre otros ccaapuestos preí^radoa mediante el anterior
proceso por substitución del propio mercaptan, figuran loe siguien­
tes!

Acidos AntinKmiosos-S-Tri- (It-mercapto)

M.

-5-

-t"



' 8<705

Jgr F&nula Contenido de Antimonio 
Teáretico Real

n-Octllo (n-CgB^^S-)^Sb 21.9% 20.8%
n-?Decilo (n-Cm^yt§-)^8b 19.0% 19.7%
n-Dndecilo (n-C^H^S-)^Sb 17.8% 17.0%

<?f n-Tetradeoilo í R**Ci /HppS-) ̂Sb 15.0% 14.3%
n-Hexadeoilo (n-C^R^S—)^8b 14.4% 13.6%
n-Octadeeilo (n-C-̂ gĤ  yS-) ̂ Sb 12.4% 11.2%
^-Feniletilo (C^SgCKg—CHg—C—)^Sb 22.8% 20.9%

(p-Diisobutilo fenoxi- 
etoxi) etilo 11.6% ^ 11.6%

*
cs^

pOH,

°-<H2CE2S- ,

El mereaptún usado ^  el último 'compuesto de la tabla, es­
pecialmente, p-Diisobutilo fenoxietoxi) etiloiMrcaptan, es pre-r 
parado convlrtiendo el alcohol correspondiente en un balido; hacién­
dolo reaccionar con isotiourea o hidrolizando el mencionado meMaptan.

Loe componentes de la presente invención pueden ser incorpo­
rados a vehículos farmacéutica, y siendo oleosolubles, ellos pueden 
ser administrados en soluciones oleosas. Las soluciones pueden ser 
preparadas disolviendo loe compuestos en aceites graeoe o vegetales ta­
les como aceites de maní, oliva o almendra, en las concentraciones de­
seadas. Concentraciones alrededor del 10% han resultado satisfactorias.

Para evitar que alguien pueda fúsilmente adoptar la invención 
empleando une o mas de los componentes señalados p sus equivalentes 
para distintos fines, deseamos reclamar lo siguiente#
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Habiéndose descrito en forma particular y establecido la na­
turaleza de nuestra invención y en qué forma la misma puede llevar­
se a cabo, nosotros declaramos que aquello que reclamamos es lo si­
guiente:

1. El proceso de producir ácidos antimoniosos-S-tri-(mercapto 
substituido) con la fórmula

^S-R
Sb-— S-R

\S-R
en la cual los grupos R son grupos hidrocarbonados que contienen 
de 8 a 18 átomos de carbono, inclusive, que comprende la reactiva­
ción del tricloturo de antimonio con un mercaptán-R.

2. El proceso de la Reclamación 1 en la cual un molar ue tri- 
cloruro de antimonio es reactivado con tres molares de mercaptán-R.

3. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamaciones 
1 y 2 en el cual el tricloruro de antimonio es disuelto en un sol­
vente, inerte y miscible con el solvente que contiene el mercaptán- 
R.

4. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamaciones 
1, 2 y 3, u otras, caracterizado por la remoción de los solventes 
por destilación al vacío.

5. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamaciones 
arriba mencionadas, u otras, en el cual los grupos R son grupos 
normales hidrocarbonados alquilos que contienen de 8 a 18 átomos 
de carbono inclusive.

6. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio­
nes 1 a 4, u otras, en el cual los grupos R son grupos^-cíclico- 
e-tilos.

7. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio-
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nes 1 a 4, u otras, en el cual los grupos R contienen grupos 
cíclicos y alquilos entremezclados con átomos en cada unión.

8. SI proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclama­
ciones 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimo- 
nioso-S-tri-(n-octil-mercapto).

9. 31 proceso de acuerdo coá cualquiera de las Reclama­
ciones 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimo- 
nioso-S-tri-(n-dodecil-mercapto).

10. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamado- ¡ 
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimonioso- 
S-tri-(n-decil-mercapto).

11. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclama­
ciones 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimo- 
nioso-S-tri-(n-undecilo-mercapto).

12. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio­
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimonio- 
so -S-tri-(n-tetradecilo-mercapto ).

13. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio­
nes 1 a 4, u otras, para oreparar el compuesto ácido antimonio- 
so-S-tri-(n-hexadecilo-mercapto).

14. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio­
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimonio- 
so -S-tri-(n-octadecilo-mercapto ).

15. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio­
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimonio- 
so-S-tri-(p-feniletilo-mercapto).

16. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio­
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimonio- 
so-S-tri-(^ -(naftil-1)-etil-mercapto).

17. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclama­
ciones 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido anti-
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monioso-S-(^-(eilohexilo)-etilmercapto).

18. El proceso de acuerdo con cualquiera de las Reclamacio­
nes 1 a 4, u otras, para preparar el compuesto ácido antimonioso 
S-^2-(p-diisobutilo fenoxietoxi)-etilo.

19. El proceso de producir ácidos antimoniosos-S-tri-(mer- 
capto substituido) con la siguiente fórmula

.S-R 
Sb .¿— S-R
\s-R

en la cual los grupos R son radicales orgánicos que contienen 
de 8 a 18 átomos de carbono, inclusive, de acuerdo con una o 
más de las reclamaciones que preceden.

20. El proceso de producir ácidos antimoniosos-S-tri-(mer- 
capto substituido) con la siguiente fóvmula

/S-R/Sb -— S-R
\  S-R

en la cual los grupos R son radicales orgánicos qué contienen 
de 8 a 18 átomos de carbono, inclusive y sustancialmente tal 
como se ha descrito de acuerdo con una o más de las Reclamacio­
nes que preceden.

21. El proceso de preparar las composiciones terapéuti­
cas mejoradas de ácidos antimoniosos-S-tri-(mercaito substitui­
do) tal como se ha descrito anteriormente.

22. El-proceso mejorado para la preparación de ácidos anti- 
moniosoa-S-tri-(mercapto substituido) descritos en las preceden­
tes especificaciones, incluyendo las Aiversas formas nuevas, 
consideradas individualmente o en combinación.

23. Se reivindica, por último, como objeto sobre el que 
ha de recaer la Patente de invención que se solicita, "UN PRO­
CEDIMIENTO DE PRODUCIR ACIDOS ANTIMONIOSOS-S-TRI (MERCAPTO 
SUBSTITUIDO".
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Todo conforme queda descrito en la presente Memoria, 
que consta de diez páginas escritas a máquina por una so­
la cara.

Madrid,

A

1

10


	Bibliographic data
	Description
	Claims



