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La presente invencidn se refiere a antimoniales oleosolubles
y mis especificemente a dcidos antimoniosos tri-(mercapto sustituido).
Los componentes de la presente invencidn pueden ser ilustrados median-
te 1z sigulente formula generals

o

Sh——=8-Ry
N,
en la cual Ry, Ry ¥ RB son grupos hidrocarbonados, cada uno de los cua-
les contiene de 8 a 18 {tomos de carbono que comprenden la reaccidn de -
un trishalido entimonioso con mercaptanes que sdbarcen cationes y grupos
hidrocarbonados unidos mediante {tomos de szufre bivalentes, formando

el producto deseado y el halido del cation.
La presente invencion tembién consiste en ecidos antimoniosos-

tri-(mercapto sustituido) con la siguiente formula general.

i

Sb--——S-R2

er

en la cual R, R, y Ry, son radicales orgdnicos, iguales o diferentes,
cada uno de ellos conteniendo por lo menos 8 étomos de carbono. En
los compuestos seleccionados a que se refiere la presente invencidn R,
Roy R3 son radicales hidrocarbonados cada uno de los cuales contiene
de 8 a 18 Adtomos de carbono, inclusive.

Hemos descublerto que los compuestos antimonieles caracteri-
zados por la precedente formila son sgentes quimiotarapéuticos actl-
vos. Son efectivos, por ejemplo, en el tratamiento de c¢lertes enfer-
medades parasitaries tropicales y particularmente en el tratamiento de

ls equistosomiasis.
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Hamos descubierto que los componentes de la. presente inven-
cion tienen la propiedad de ser solubles*en aceites, tales como los
aceites grasos, Hemos descubierto también que la administracion de
estos compuestos es muy practica, en vehiculos oleosos de este tipo.

Hemos experimentado un gran nimero de compuestos de acaerdo
con la invenciodn presente y hemos encontrado que en aquéllos en los
cuales los grupos R®, Bg y R3 contienen no menos de 8 y no mas de 18
Jtesaos de carbono, presentan varios grados de actividad terapéutica
en el tratamiento de la eqaistosomiaeia. Hemos llegado a encontrar
que el compuesto qué tiene la mayor actividad son aquéllos, en los
cuales los grupos R tienen de 10 a 14 atomos de carbono aproximada-
mente con respecto a aquéllos que contienen aproximadamente 12 éto-
mos de carbono.

los componentes de esta invencion pueden clasificarse en jures
grupos. En el primer grupo estan los &cidos antimoniosos-8-tri(R-al-
quil-mercapto). Estos grupos alquiles tienen de 8 a 18 ;tomos de
carbono. EIl segundo grupo es el de los (;cides antimonioeos-S-tri-
(b -ciclico-alquilo-mercapto). EIl tercer grupo tiene substituyen-
tes similares al grupo segundo excepto que existe una cadéua alquilo
y otras uniones en adicion al gruy) ciclico.

La preparacion de los compuestas de la presente invencidon pue-
de ser efectuada mediante varios métodos originales. Una forma que
ha-dado resultados Satisfactorios consiste en disolver una proporcion
molar de trihalido de antimonio en un solvente inerte pormadio del
Calor. Esta solucion es filtrada y agregada a una cantidad igual de
Un solventé inerte que sea miscible con el primer solvente y que con-
tenga tres proporciones molares de merpaptan en donde él grupo R

representa un radical orgénico como se ha indicado anteriormente. La
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solucién resultante es destilada al vacio basta que todos los disol-
ventes han sido eliminados. EI residuo de aceite que tiene un ligero
olor parecido al del acido clorhidrico, ee colocado en un secador al
vacio pero no en contacto con el hidroxido de sodio solido hasta que
el acido clorhidrico ha sido removido. La reaccion general de este

proceso puede expresarse como sigue:

8B/\
4- 8 (Hal” SRg + M~aln

6%

en la cual M es un catién seleccionado del grupo que comprende o a-
barca hidrogeno y Acali y metales alcalinos y 1 es tri dividida por
la valencia de K. En ciertos *gasoe, se posible hacer reaccionar el
trihalido de antimonio directamente con mercaptanes de alcali o de
metales alcalinos, .

El termino "balido?" usado con referencia a un trihalido de
antimonio a través de las especificaciones y reclamaciones tiene la
finalidad de incluir solamente-el cloro y bromo y tal ves el yodo.
Hamos encontrado que de los trihalidos de antimonio, el tricloruro
y tribreamro son muy apropiados y por medio de uso se logra una re-
accion suave. EIl uso del trifloruro es tan evidentemente desagrada-
ble al quimico entrenado que su empleo en produccidén comercial es
impedida por consideraciones practicas. La analoga reaccion del
triyoduro es una alternativa evidente para cualquiera que caté con-
templando el problema. Hasta la fecha, un procedimiento idantico a
aquel Mi que se emplea cloro y bromo, exceptuando el yodo que es t&
sado ,tho ha tenido éxito en producir la reaccion. Corresponde a un

proceso modificado, por encontrar que logre la iniciacién de la reac-

*-
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oidn del yoduro hasta su terminacicn. En relacion con el tricloru-

ro y tribromurey el costo ger{a muy desfavorsble debido al slto pre-

610 del triyoduro. ‘
Klgunos de los compuestes de 12 presents invencion no tienen

~ exactas constentes f{slcas, tales como punto de fusidn, punto de ebu~

1licidn, ste, Los sndliels de antimonio demsestren, no cbstante, que
loe ecompuestos son sustencimlmente puros. La mayorie de los eompues-
tos son aceites & la temperature del ambiente, pero squeilos qus con-
tienen. grupos R mis sltos son frecuentemente snbstanclss de coneisten—
cia ceross imnmediatamente despuds de su formacidn o al per mantenidss
al descubierto. Como los produetos son de naturalesze oleosa o cerosa,
los halidos sclides pueden ser removidos por medio de filtracion y
los hidrohalidos por volatilizacion. ,

Es tembien posible hecer reacclonar el trihalide de entimenio
cen una mezols de.mercaptenes o mercaptidos seleccionados en une for-
ma tel que el resultente. producto terapdutiec ses un compuesto de an-
timonio que contenga grupos mersaptidos sustituf{dos en un porcentaje
eproximado al presente en la mezola original, pero evidentemente e~
to pudiera ccasionsr analisie variebles de entimonio,

Clertos mercaptenes eon comerciables en la forme de mezcles
que eontienen varios grupoe de hidrocarbonos. Por ejemplo, el dode-
0ilo mercaptsn puede tener presente mercaptanes decilos y tetradeci-
los, Dichos productos son de uso apropizdo de ger razomablemente pu«
ros y de lo contrarfo wne gran impurezs non-mercaptanes ests’ presente,
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Aproximsdemente 7,61 gn. (0.33 mol) de tricloruro de anti-
monio sen disusitos en 75 em® de ¢loroforms, por medic del calor,
Este sclucidn es filtrade y agregada a 75 em? de uma solucidn de
cloroformo que contiene 20.2 gn. (0.1 mol) de mercaptén-n-dodecil,

El reaiduo de aseite cuydb olor ligeramente parscide sl del
deido clorhidrico es debido.a la formacidn de dicho abido durante 1a
resccioh, es colocado en un secader al, vaclo mobre hidréxido de sodio

o £olido haste qie tedo el atido glorhidi'ica ha pido removido, El pro-

ducto as{ obtenido ep un aceite clero, amarillo palido que asume una
ooneistencia solids perecids a la de la cera al mantenerse £l desou~
blerto. EL compuesto puede ssr ain mép solidificado por enfrismien
to. Une ves smolldificado puede ser recristalizado del heptans ofre—
etendo un compuesto. con wn punto de fusich de 38-40°C,
| EJEMPLO IA

Tembien, usando 10.0 gn. (0.05 mol) de meroaptan y 6,03 em.
(0,017 mol) de tribromro de antimmioc y procediende como en el ejem-
plo I el aci.do mtmauioso—s-tri-(n-dodecﬂo-mcapbo) .es preparsdo,

Entre loo aompneatoa cfclico alquilo que han sido preparados
ﬁgumaquanoaoonlacadenaalquiloque»ntimdemadiez
stomos de carbono. La escale preferida de compusstos incluye ague-
msqnetﬂ,emdeunoaci.neoa'tomosde carbono, porque los com-

paestos son mhtimte feciles de preparar, EL grupo ciclica
Me ger variado, ser parciel o totelmente saturado, puede mer he-
terocfclico, © tembieh puede per substituldoe. :
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3a disuelven aproximadamente 7.61 gm. (0.033 mol) de tri-
elomro de antimonio en 75 cm3 de cloroformo, por medio del calor.
Esta solucidén es filtrada y afiadida a $0 cm” da una solucién de clo-
roformo que contiene 18.8 gnm. (0.1 mol) de mercaptan de etilo /<$*
naftil-1). "La polucion resultante es destilada al vacio hasta que
el cloroformo ha sido removido.

EL residuo de aceite, con un olor ligero a acido clorhidri-
co debido a la formacidn de dicho acido durante la reaccidén, se co-
locado en un secador al vacio sobre hidroxido de sodio solido hasta
9P* el acido clorhidrico ha pido removido. EI producto asi obtenido
es un aceite claro, amarillo palido que asume una consistencia cali-

da parecida a la de la cera al mantenerse al descubierto.

EJTMPLO 111

Acido Antimonioso-a-Tri Z~(cielob”m) mercante etilo-/

Substituyendo en ambos ejemplos, 1 o Il, 14.4 gP* (0.1 mol)
de mercaptan /d?-(ciclohexil)-etilo, el anterior compuesto puede ser
obtenido. Este productores aislado tal como se muestra en los ejem-

plos 1'y H.
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EJEMPLO 1V

*2_ n
- A
H2 /,

Una polucioén do 7*61 gm. (0.033 mol) do tricloruro do anti-
monio en 0 cm” de cloroformo ligeramente caliente es filtrada y a-
gregada a una solucion de 17.6 gm. (O+1 mol) do 62-ciclchexilamino
mercaptén en 50 cm”™ de cloroformo. La soluciodn que os clara, es e-
vaporada al vacio para remover el cloroformo y entonces colocada en
un disecador al vacio sobre hidroxido de sodio solido durante cuaren-
ta horas a fin de remover los ultimos vestigios de ¢oido clorhidrico,
¢Si se obtiene una produccidn cuantitativa de aceite casi incoloro.
El compuesto es insoluble en agua y soluble en cloroformo, ¢ter, ben-

cina y aceites vegetales.

EJEMPLO V

Acido_¢ntimonioeo-S-Tri PO>~(/?-tetralil)-butilomercaoto /

En una forma* analega al Ej”~nplo 1V y usando una solucién de
7.61 gm. (0.033 mol) de tricloruro de antimonio en % cm”® de cloro-
formo y una solucién de 21+9 gm* (0.1 mol) de butilomereaptan ¢D-

(~tetralil) el compuesto que antecede puede ser obtenido*
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EJEMPLO VI

Acido Antimonioso-S-Trii ~ ~ecfi~butilLmaersanto)

Siguiendo el mismo procedimiento indicado en el Ejemplo IV
JrS* pero utilizando 22.3 git. (O*1 mol) de —der'11jlw M Inm#wapijin di-
sueltos en $0 esP de cloroformo y usando nuevamente 7.61 gm. (0.033
mol) de tricloruro de antimonio, el anterior compuesto ee obtenido.
Bctre otros compuestos preparados mediante el anterior pro-
cea. por substitucidon del propi. marcaptan, figura los siguientes,

fyp Acidos Mtimoniosos-8-Tri . (~A~AAA*



81707

- Formula Teorético ... Real
n-Oetilo - S-)"Sb 21 9% 20.8%
n-Decilo (n-CNHAS-)"b 19.0% 39.7%
n-Undecilo (—C"MHp"S-)"8b 17.8% 17.0%
n-Tetradecilo ,8b 15.0% 14 3%
punto”~de”~fusion 50-51°C.
n-Bexadeeilo (n-Cj¢H"sS-)qShb 14.4% 13.6%
punto de fusidon 51-52°C,
n-Octadeeilo (n-C"HAYS-) ASh 12.4% 11 .2%
punto de fusio®n 53-59°C.
/~-Feniletilo (C~H"CHg—OHg—-8-)"& 22 8% 20*9%
N—(2-Piridilo)-etilo h 1 22.72% 21.4%
N i i ISL
y™~-(p-DiiSobutilo fenoxi- / ) 31.6% ~- 11.6%
etoxi) etilo / n
y
2 &
0-CHgCH"S-

LOE compuestos usados como intermediarios en la sintesis del
acido antimonioBo-S-tri ( -oiclohexilamilomercapto) ~ del acido anti-
monioao-S-tri-/<U - ( -tetralil)-butilomercapto”™ y del acido anti-
monloso-S-tri( 6J -decalilbutilomercapto), son nuevos en el arte y pro-
cedimiento y han sido preparados mediante loa métodos consignados mas
adelante.

En general el alcohol -ciclico-alquilo es convertido en
un balido (“~-ciclico alquilo por medio de un balido fosforoso o un

acido hidrohaldgeno se le hace reaccionar. Este halido reacciona por

-10-
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medio de tiurea para formar un halidé ~ -ciclico-alqutlo-isotiuro-
niua. Bate compuesto es hidrolizado en un mercaptin -ciclico al-
quilo por hidrélisis alcalina empleando una base diluida tal como
hidroxido de sodio. También el -(p-dlisobutilofenoxi-etoxi)-eti-
lo usado en la manufactura del ultimo compuesto de la tabla, puede
ser preparado por medio de la misma sintesis** En otras palabras,
ésto significa convertir el alcohol en un halido, fijando el balido
con iso-tiurea e hidrolizando el mercaptan.

Una vea obtenido el mercaptan, los compuestos de esta in-
vencion pueden ser preparados como ha sido descrito.

Bh detalle, estos compuestos pueden ser preparados de la
siguiente n&nerat

E1EMPM VII

~ -Bromnro-cielohexi lamilo

Aproximadamente 227 gm. (1.33 mol) de alcohol ciclohexilamilo
(preparado mediante la hidrogenacion del valerato de etilo- 6J-cielo-
hexilo a una temperatura de 250 grados centigrados bajo una presion de
3*600 libras por pulgada cuadrada utilizandose un catalizador de ero-
miato de cobre. Este alcohol tiene un punto de ebullicidén de 106-107
grados centigrados a 3 mm. de presion y un indice de refraccion de
1.4634 a 25 grados centigrados, cuando se compara con la linea "D* de
Sodio) son enfriados a -diez grados centigrados en un fraseo de 500

em™. Se anaden a continuacidn aproximadamente 144 gm* (0.44 mol mis

11
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un 20% de exceso) de tribromuro fosforoso en une forme tal que la tem-
peratura se mantenga bajo 0° centigrados. Be permite a esta mezcla al -
canzar la temperatura del medio amblante mientras se revuelve. Despulse
de dejarla en reposo durante la noche, es calentada a 100 grados centi-
grados durante varias horas. La mezcla es entonces enfriada y echada
bajo agitacion dentro de un recipiente con 1,000 cm” de hielo y agua.
La pesada capa oleosa es separada y disuelta en 6ter; la solucidn de
eter es enjuagada varias veces con agua y a continuacion con una solu-
cion de Carbonato de sodio. Despees de ser nuevamente enjuagada con
agua, la solucidn de eter es secada sobre sulfato de magnesio; el sul-
fato de magnesio es removido por medio de filtracién y el eter evapora-
do. EI producto asi obtenido hierve entre 89,5 y 90.5 grados centigra-

dos a 1 mm. de presién cuando fraccionado al vacio.

EJEMPLO VIII

EWMxa.Jpp~ATHTpniW, . . ~iplphp™ lamilp.

HBr

A aproximadamente 23.3 gm. (.1 mol) de bromuro 6A-cidohexi-
lamilo (Ejemplo VII) se agrega una solucién caliente y filtrada de 7.6
gn. (0.1 mol) de tiurea en 125 ca? ¢e alcohol absoluto, conteniendo una
pequefia cantidad de bencina como -denaturante (alcohol absoluto 12-A-).
Esta mezcla es refluida durante 36 horas, enfriada y revuelta hasta que
toda la substancia se convierte en una masa cristalina. EL solido es
filtrado y lavado con un poco de acetona y secado. Después de la re-
cristalizacion de este material por medio de agua hirviente este com-

puesto tiene un punto de fusién de 140-141 grados centigrados.

12.
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EJBVPLO DE

MSBPP&M* Camilo

CNACHNCHgCHgSa

Aproximadamente 78 gm. (0.2$ mol) do bromuro ieotiuronium

—-ciclohexilamino (Ejemplo VIII) con agregados a una solucién de 50
gm. (1.-25 mol) de hidréjd.do de sodio disuelta en 325 an3 de agua. La
mezcla es calentada a ebullicidn y refluida durante diez minutos. En-
tonces enfriada rapidamente y hecha écida al papel congo rojo mediante
la adicion de acido clorhidrico concentrado. Esta mezcla es extracta-
da con éter; el extracto de éter es secado sobre sulfato de sodio an-
hidro. EI sulfato de sodio es removido por filtracioh y el éter por
evaporacion. EIl residuo de aceite es purificado por destilactcm frac-
cione! al vacio. La fraccioén pura hierve a 89.5 y 91 grados centigra-
dos a.un mm. de presiéon. EIl compuesto tiene un indios de refraccion
de 1.4&20 a 25 grados centigrados, cuando comparado con la linea 'D"
de sodio.

EJEMPLO X

Biwro a. -(

Se prepara en una forma analoga a la del Ejemplo VII, pero
usando alcohol butilo d~-( /~-tetralil) /preparado mediante la hi-
drogenaoion del etilo N)-(tetralil). Este alcohol tiene un punto de

ebullicion de 167 grados centigrados a 5 nm* y un indice de refrac-

—-13*
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ci<m de i.$393- & 2% grados centigrados cuando comparado con la linea
*D* de sodio en substitucién del alcohol 4J-ciclohexilamilo; al
producto o compuesto anteriormente mencionado es preparado. EI bro-
muro <O-( ~F-tetralil)butilo obtenido tiene un punto de ebullicién de
147-148"0. a 1 mm. de presion y un indice*de refraccién de 1.5523 a

2% grados centigrados cuando comparado con la linea D" de sodio.

EJBVPLO 11

Bromuro CJ -Decalilbutiio

En una forma analoga al ejemplo VII pero usando alcohol bu-
tilo U -decalil (preparado mediante la hidrogenaciou del butirato de
etilo -decalil. Este alcohol tiene un punto de ebullicion de 148-
149M0. a 0.5 mm. de precié y un indice de refraccién de 1.4919 a 25
grados centigrados, coaparado con la linea *D" de sodio) en lugar de
alcohol 4J -cicloherilamilo, el anterior compuesto es obtenido. Este
bromuro O -decalilbutiio tiene un punto de ebullicic” de 121-123"*0.
y un indice de refraccion de 1.5020 a 25 grados centigrados, compara-
do con la Iinea D" de sodio.

EJEMPLO H 1

BEBERES-Isotinrvuium O -(~-Tetralil)-Butilo

E e

NHg

En una manera analoga, al ejemplo VIII pero usando bromuro de-
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butilo <&-(~-tetralil) (Ejemplo X) por un bromuro 6J-cicloherilamilof

qP el producto anteriormente mencionado ea obtenido. Este bromuro iaotiu-

ronitmt ~N-tetralil)-butilo tiene un punto de fusiodn de 112-113°C,
ETBIPLO XIII
Bromuro lIsotiuronium -decalilbutilo

Usando bromuro ¢D-dec&lilbutilo (Ejec™lo X1) en lugar de bro-
muro <¥/ -ciclohexilamilo en el ejemplo VIH y procediendo tal como ee
indica en dicho ejemplo, el compuesto bromuro isotiuronium ~-decalil-
butilo es obtenido. Este compuesto tiene un punto de fusidn de 123-
124°0<

EJEMPLO X1V

200 Mercaotan -( -TetraH H-bn+._tic

JCHgtANCHgSB

Por medio del procedimiento deacrito en el Ejemplo IX, el
bromuro iaotiurenium <& ("-tetralil)-butilo (Ejemplo XH) puede ser
convertido en el anterior mercaptan* Este compuesto tiene un punto
de ebullicién de 143°C. a 0.8 mm. de presion y un indice de refraccion

3Ccg* de 1.5569 a 25°C., comparado con la linea *D* de sodio.
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EIEUPLO XV

Mereaotan dj-decalilbutilo

Usando el procedimiento descrito en el Ejemplo DE, el bro-
muro isotiuronium <3-decaiilbutllo (Ejemplo X111) puede eer converti-
do en el anteriormente mencionado mercaptan, Eate compuesto mercap-
tau Q-decalilbutilo tiene un punto de ebullicién de 124°C. a 0.5 mm,

de preaicHC*

Loe componentes de la presente invencidén pueden eer incorpo-
rados a vehiculos farmacéuticos, y siendo oleosolubles, ellos pueden
eer administrados en soluciones oleosas. Las soluciones pueden ser
preparadas disolviendo los compuestos en aceites grasos o vegetales
tales como aceites de mani, oliva o almendra, en las concentraciones
deseadas. Concentraciones alrededor del 10% han resultado satisfac-
torias

Las referencias al termino haldgena tiene el proposito de
incluir los elementos! doro, bromo y yodo.

Para evitar que alguien pueda facilmente adoptar la Inven-
cion empleando uno o mas de los componentes sefialados o sus equiva-

lentes para distintos fines, deseamos reclamar lo siguiente#

-16
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REIVINDICACIONES

Habiendo ahora descrito en forma particular y deter-
minandose la naturaleza de nuestra invencién y en la forma
que la misma es producida, nosotros declaramos que aquello
330 que reclamamos es lo siguiente:
1. - El proceso de producir &acidos antimoniosos-S-
Tri-(mercapto substituido) con la formula siguiente:

Nos-m

335

en la cual R™, Rg, Yy Rg son grupos hidrocarbonados que con-
tienen de & a 18 atomos de carbono inclusive, que comprende
la reactivaciéon de un trihaluro de antimonio con mercaptanee
que comprenden cationes y grupos hidrocarbonados unidos por

340 atomos de azufre bivalentes, formandose, por consiguiente,
el producto deseado y el haluro del catién.

2. - EL proceso de acuerdo con la reclamacidon 1 en el
cual dada uno de dichos grupos hidrocarbonado R™, Rg y Rg
contienen de 10 a 14 atomos de carbono inclusive

345 3. - El proceso de acuerdo con las reclamaciones 1 y
2 u otras, en el cual cada uno de los mencionados grupos hidro
carbonados R®, Rg y Rg contienen aproximadamente 12 &atomos
de carbono.
4. - ni proceso de acuerdo con las reclamaciones 1 a 3
350 u otras, en el cual los reactivos son utilizados en la propor-
cion de un gramo-atomo de antimonio por tras molares del com-
puesto de mercapto.

5. - El proceso de acuerdo con cualquiera de las recla-

maciones 1 a 4, en el cual el cation del mercaptén es un hi-
355 droégeno.

-17
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6. - EI proceso de acuerdo con cualquiera de las re-
clamaciones 1 a 5, en el cual el cation del mercaptan es un
alcali o metales alcalinos terrosos.

7. - El proceso de acuerdo con cualquiera de las re-
clamaciones 1 a 6 u otras, en el cual los reactivos son pri-
meramente disueltos en un solvente inerte, cuyos solventes
son miscibles y las soluciones son entonces mezcladas.

8. - El proceso de acuerdo con cualquiera de las re-
clamaciones 1 a 7 u otras, en el cual los mencionados grupos
hidrocarbonados son idénticos o son mezcla de diferentes
grupos.

9. - ElI proceso de acuerdo con cualquiera de las re-
clamaciones 1 a 8 u otras, en el cual el trihaluro de anti-
monio es tricloruro de antimonio.

10. - EIl proceso de acuerdo con cualquiera de las re-
clamaciones 1 a 9 u otras, en el cual el trihaluro de anti-
monio es tribromuro de antimonio.

11. - El proceso de acuerdo con cualquiera de las re-
clamaciones 1 a 10 u otras, en el cual los mencionados gru-
pos hidrocarbonados con grupos normales al quilos.

12. - El proceso de acuerdo con las reclamaciones
1 a 10 u otras, en el cual los mencionados grupos hidrocar-
bonados son grupos ¢teiclico-alquilos.

13. - El proceso de acuerdo con la reclamacion 12, en
el cual cada grupo alquilo contiene de 1 a lo atomos de car-
bono inclusive.

14. - El proceso de acuerdo con la reclamacién 12, an
el cual cada grupo alquilo contiene de 1 a 5 atomos de car-
bono inclusive.

15. - El proceso de acuerdo con cualquiera de las re-
clamaciones 12 a 14, en el cual el grupo ciclico es parcial
o totalmente saturado.

16. - ElI proceso de acuerdo con las reclamaciones

-18-
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12 & 15, en el cual el grupo cfclico es heterocfclico.

17, - &1 proceso de acuerdo con cualquiere de las pre-
cedentes reclamaciones, en el cual el mercaptido estd repre-
sentedo por -SZ, siendo 4 una cadena gue contiene grupos ci-
clicos y alquilos intermezclados con &tomos de oxfgeno en ca-
ae unién,

18, - Ll proceso de acuerdo con cutlguiera de las re-
clemeciones precedentes, en el cual el merceptido estd repre=-
sentado por 4Z-CHgCHp=-S8-, en l2 qgue Z es una cadena gue con- £
tiene grupos cfclicoe y slguilos intermezclados con &Ltomos de
oxigeno en ceda unién,

16, - Z1 proceso de producir écidos antimoniosos-S-tri-
(mercapto substitufdo) con la siguiente fdrmule:

S-R,
Sb‘///

::::s-na
5-8;
en el cual Ry, Rz y RS son grupos hidrocarbonados gue contie-
nen cade uno de 8 & 18 Atomos de carbono de acuerdo con cada
une de una de las reclamesciones gue preceden u otraa;
20, - El procesoc de producir é&cidos antimoniosos-S-tri-
(mercapto substitufdo) con la siguiente fhHrmule :
S-Ry
Sb T—=5-R,
5-Ryz
en la cusal Rl' 32 y R3 son grupos hidrocarbonados gue con-
tienen cadea uno de ¢ & 1B Atomos de carbono inclusive, suns-
tancislmente, tal como se han descrito anteriorpente.
21, - 81 proceso de producir fcidos antimoniosos=S~fri-
(n-octil-mercapto) con la siguiente férmle :
(neCgHy py=5=) z5b
gue comprende la reactivacién de uwn trihsluro de entimonio

con un intermediario que contimne el grupo (n-CgHjp=~S-)-,

-]



43C

430

435

440

443

450

181797

para unir tres de dichos B al antimonio, de acuerdo con
el proceso sefialado en cualquiera de las reclamaciones 1,
4-11, 19 y 20 u otras.
22. - El proceso ae producir acidos antimoniosos-S-tri-
(n-decil-mercapto) con la siguiente formula:
tR-CioHai-s-"sb
que comprende la reactivacion de un trihaluro de antimonio
con un intermediario que contiene el grupo (n-C"pEgi-S-)-,
para unir tres de dichos grupos al antimonio, de acuerdo con
cualquiera de las reclamaciones 1, 2, 4-11, 19 y 20 u otras.
25. - El proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri-
(n-dodecil-mercapto) con la siguiente fdérmala:
tn-C~rgHgg-S-) Sb
que comprende la reactivaciéon de un trihaluro de antimonio con
un intermediario que contiene el grupo (n-GigHgs-S-)-, para
unir tres de dichos grupos al antimonio, de acuerdo con el
proceso descrito en cualquiera de las reclamaciones 1-11, 19
y 20 u otras.
24. - El proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri-
(n-tetradecil-mercapto) con la siguiente foérmula;
(n-0"Hgp-S-) Sb
que comprende la reactivacion de un trihaluro de antimonio
con un intermediario que contiene el grupo (n-0g”Hgg-S-)-,
para unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con el
proceso descrito en cualquiera de las reclamaciones 1, 2,
4-11, 19 y 20 u otras.
25. - El proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri-
(n-hexadecil-mercapto) con la siguiente férmula:
(n-CigEgg-s-1gShb
que comprende la reactivacion de un trihaluro de antimonio
con un intermediario que contiene el grupo (n-C"Egg-S-)-,

para unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con el

20-
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proceso de cualquiera de las reclamaciones, 1, 4-11, 1i9
y 20 u otras.
26. - 4. proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri
(n-octodecil mercapto) con la siguiente férmula:
(n-Ci8H37-S-b~"
que comprende la reactivaciéon de un trihaluro de antimonio
con un intermadiario que contiene el grupo (n-C~gHgy-S-)-,
para unir tres dichos grupos al antimonio, de acuerdo con
el proceso consignado en cualquiera de las reclamaciones 1,
4-11, 19 y 20, u otras.
27. - El proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri-
N3-feniletil-mercapto con la siguiente féormula:
(CgHsCEgCHg-S-jgSb
que comprende la reactivacioén de un trihaluro de antimonio
con un intermediario que contiene el grupo (CgHgCHgCHg-S-)-,
para unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con
el proceso de ceda una de las reclamaciones 1, 4-10, 12-15,
19 y 20, u otras.
28. - El proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri-

(/?-naftil-1-)-etil-meroapto con la férmula siguiente:

que comprende la reactivacion de un trihaluro de antimonio

con un intermediario conteniendo el grupo CHpCHg-S-

para unir tres de dichos grupos al antimonio, de acuerdo con

el proceso consignado en cualquiera de las reclamaciones 1-10,

21-
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)5 J
12-14, 19 y 20 u otras,
29. - El proceso de producir &4cidos antimoniosos-S-
480 tri-f/3(ciclo-hexil)-etil-mercaptoJ con la siguiente férmala:

Sb

H2

que comprende la reactivacién de un trihaluro de antimonio con

un intermediario que contiene el grupo

para unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con

el proceso de una o mas de las reclamaciones 1, 4-10, 12-15,

485 19 y 20.
50. - ElI proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri
NJ-ciclo-hexilamil-mercapto/ con la siguiente formula:
H CHgfCHglgCHg-S-~
Sb
que comprende la reactivacién de un trihaluro de antimonio con
- H. BKgiCHgNCEg-S-

un intermediario que contiene el grtpo \ 7/

490

a fin de unir dichos tres grupos de antimonio, de acuerdo
con el proceso establecido en cualquiera de las reclamacio-
nes 1, 2, 4-10, 12-15, 19 y 20 u otras.

51. - El proceso de producir acidos antimoniosoa-S-tri

-22-
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/cJ-i/a-tetraliD-butilmercaptoy con la siguiente fércKtla"

/

——— CBgiCHgtgCHsS- 1 Sb
495 que comprende la reactivacién de un trihaluro de antimonio con
\

un intermediario que contiene el grupo
cHafcHgiaCHgS-

a Fin de unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con
el proceso de cualquiera de las reclamaciones 1, 3, 4-10,
12-15, 19 y 30 u otras.

500 33. - El proceso de producir aci&os antimoniodos-S-tri-

~N/3-(2-piridil)-etil-mercaptod con la siguiente formula:

: \

.CHgCHgS- /

8b

N
que comprende la reactivacién de un trihaluro de antimonio con

un Intermediario que comprende el grupo

~CHgCHgS-

a fin de unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con
505 el proceso consignado en cualquiera de las reclamacioneqi,
4-10, 12, 14, 16, 19 y 20 u otras.
33. - El proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri-
-decalil-butilmercapto con la. siguiente férmula:

~HgtCHglgCHgS

que comprende la reactivacion de un trihaluro de antimonio con

510
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para unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con el
proceso establecido en cualquiera de las reclamaciones, 1,2
4-10, 12-15, 19 y 30 u otras.
34. - hl proceso de producir acidos antimoniosos-S-tri-
515 N—-(p-fdisobutilfenoxij-etoxi-l-etil-mercaptq”™ con la siguiente
formula:
CHg
t ér N Sb
iCHg )~"C-CHg-C-—~ ~  OCHgCHgOCHgGHgS-
{ n 3
que comprende la reactivaciéon de un trihaluro de antimonio con
un intermediario que contiene el grupo
<il%
(CHglgC-CHg-c OCHgCHgOCHgCHgD-,
CH.

para unir dichos tres grupos al antimonio, de acuerdo con el

520 proceso ae cualquiera de las reclamaciones 1, 43-0y 17-20 u
otras.
35. -EI ppoceso de producir haluros <J-ciclioo-alquilos
con la férmula: Y-3-~., en la que Y es un grupo ciclico, R es

un grupo alquilo que contiene de 1 a lo atomos de carbono y

525 X es un atomo haldégeno, que comprende la reactivacion del co-
rrespondiente alcohol 3-ciclico-alquilo con un haluro MX, sien-
do M un hidrégeno, un alcali o un metal alcalino terroso, para
formar UOH y el deseado haluro D~ ciclico-alcohol.

36. - El proceso de producir bromuro c”ciclohrxilamilo

530 con la férmula:

CHg(GHg)gCHg-Br

—24-
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que comprende la reactivacion de un alcohol 3-ciclohexila-

milo con un haluro MX, siendo M un hidrégeno, un alcali o

un metal terroso, para forinar el MOE y el anterior compues-

to.

535 37. - El proceso de producir bromnso c)-(/2-tetralil)-

butilo con la férmula :

- CHg(CHg)gCHgETr

que comprende la reactivacién de un alcohol ¢(3-(/S-tetralil-
butilo con un haluro 13X, siendo K un hidrégeno, un &alcali
o un metal alcalino terroso, para formar I™E y el anterior
540 compuesto.
38. - EIl proceso de producir bromuro 6J-decalilbutilo
con la formula:
EN_ -.CHgiCEglgCHgBr
I 1
" )
que comprende la reactivacién del alcohol ¢J-decalilbutilo
con un haluro MX, siendo ti un hidrogeno, un alcali o un me-
545 tal alcalino terroso, para formar HQH y el anterior conw
puesto.
39. - El proceso de producir haluros isotiuronium-
a-ciclico-alquilos con la férmula:
NE

Y-5-g~0 . EX
1

NHg
siendo Y un grupo ciclico”™ R un grupo alquilo que contiene
550 de 1 a 10 atomos de carbono y X un &atomo haldégeno, compren-
diendo la reactivacion del correspondiente haluro-~ciclioo-
alquilo con tiurea para formar el anterior compuesto.
4# - El proceso de producir haluros isotiuronium--

ciclico-alquilos con la férmala:

-35-
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NH
Y—R—S-c « HXL
HHZ
555 siendo Y un grupo ciclico, R un grupo alguilo que contiene de

1l 2 5 &tomos de carbono y X un é4tomo haldgeno, comprendiendo
la resctivacién del correspondiente haluro d-ciclico-alquilo
con tiurea para forumer el enterior compuesto.

41, - Bl proceso de producir bromuro isotiuronium-a-

560 ciclohexilamilo con le férmule:
Hp NH
~/ .
Hz'§ - CHp(Clp)sCHzS—C o BT
i
Hz"~~ e Hz NH2
Hy
565 que comlprende la reactivecién de un bromro d-ciclihexilemilo

con tiuree,

42. - El proceso de producir bromiro isotiuroninm o

(RA=tetralil)=butilo con ls férmle:

NH
g/g N e CHB(Cﬂzlzuﬂzs-ﬁlg . HBr
Ay iy

-.“‘ ' \ /
que comprende le reactivaci6n del bromure a—(ﬁ-'tetralil)—butilo

570 con tiurea.

43, - &l proceso de producir bromro isotiuronium AN

decal ilbutilo con la férmula:

NH
H CHz(CHd)zCHgS-G . HBr
/\/ '*- '
NHp

: Js)

S
que comprende la reactivacidn del bromuro c~decalilbutilo

con tiuree,

5756 44, - El proceso de producir mercaptenes a-cielico-

elquilos con la férmile Y-R-SH, siendo Y un grupo ciclico y
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R u.n grupo alquilo que contiene de 1 a 10 atomos de carbono,
comprendiendo la nidrolizacién del correspondiente haluro
isotiuroniumcJd-ciclico-alquidao a fin de formar el mercaptan
560 deseado.
45. - hl proceso de producir mercaptanes g)-ciclico-
alquilos con la férenla Y-R-SE, siendo Y un grupo ciclico
y R un grupo alquilo que contiene de 1 a 5 tomos de carbo-
no, comprendiendo la hidrolizacion del correspondiente ha-
565 luro isotiuronium D-ciclico-alquilo a fin de formar el de-
seado mercaptan.
46. - m proceso de producir mercaptan 3-oicloheni-

lamilo con la férmula;

H H
Eg I i CHg(GEg)30ngSH
Hg ~. .""Hg

E/\

que comprehde la hidrolizacién de un haluro isotiuronium a-.
570 ciclohexilamilo.
47 . - El proceso de producir mercaptan&-i/3-tetralil-

butilo con la férmula:

\‘ n OHgiCHg)gCHg3H

que comprende la hidrolizacién de un haluro isotinronium
i)-(~-tetralil )-butilo.
575 48. - Bl proceso de producir mercaptan 2)-deoalil-

butilo con la férmula:
EN CHgiCEgigCEgSH

que coD”~rende la hidrolizacidon de un haluro isotiuronium cJ-
-de&alilbutilo.
49. - Un compuesto terapéutico que comprende un acei-

580 te graso -no toxico- y capaz de ser absorbido por los teji-
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dos del cuerpo humano, conteniendo dicho aceite en concen-
traciones terapéuticas acido antimonioso-S-tri (tnercapto
substituido).

50. - El proceso de producir acidos antimoniosos-S-
tri (mercapto substituido), cuyo mejoramiento consiste en
agregar tricloruro de antimonio en la proporcidén de una
unidad Rolar, disuelto en un solvente inerte, a una canti-
dad de tres unidades molares de mercaptan contenido en un
solvente inerte que sea miscible en el primer solvente an-
tes mencionado, removiendo entonces los solventes por des-
tilacion al vacié.

51. - "UN PROCESO DE PRODUCIR ACIDOS ANTIMONIOSOS-S
-TR1 (MERCAPTO SUBSTITUIDO"™.

Todo conforme queda descrito en la presente memoria,
que consta de veintiocho paginas escritas a maquina.

Madrid, 15 de enero de 1.948

ALFONSO UNGRIA
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