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Ni presento invento se refiera a compuestos o 

preparaciones antihelmínticas, y, más especialmente, a esteres 

del hexilresoroinol que constituyen depósitos terapéuticos pa­

ra la liberación h ldrolítlca del hexilresoroinol.

Bien sabido es que el hexilresoroinol es un 

antihelmíntico o vermicida eficaz, pero es desagradable y su 

administración oomo ta l es un poco peligrosa, debido a su efeo-  ̂

to escarótico. Si bien se han hecho algunos esfuerzos para re -; 

vestir el hexilresoroinol de modo que no entre en contacto con 

las membranas mucosas de la  booa y la garganta, tales revesti­

mientos no son muy satisfactorios y no proporcionan protección 

adecuada, especialmente tratándose de niños que suelen morder 

y perforar los revestimientos, haciendo que el hexilresoroi­

nol se libere en la boca y la garganta con los consiguientes 

efectos desagradables y deletéreos, en particular para la muoo-̂  

sa bucal, que es especialmente sensible. Si los revestimientos 

se hacen lo bastante impermeables y resistentes para evitar qu  ̂

se muerdan o se mastiquen, el efecto del hexilresoroinol dis­

minuye considerablemente o se anula a causa de que las tableta^

-  o capsulas -  revestidas pasan por el tubo digestivo v lrtnal- 

mente sin ser atacadas, y por lo tanto el headlresorcinol no 

se libera. Diversos investigadores han dedicado considerable 

atención y esfuerzo a este problema, pero hasta ahora no exis­

te, que se sepa, ningún modo seguro y a la vez satisfactorio  

de provocar una acción antihelmíntica eficaz por medio del hex$l 

resorcinol sin daño bnoal concomitante, debido a l efecto esoa- 

róti co.
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Por lo tanto, uno de los objetos de este in­

tento es convertir el hexilresoroinol en on derivado adecuado 

que no tenga por s í mismo un efecto escarótico y que sin embar­

go libere al hexilresorcinol en el sitio  adeouado del cuerpo.

Otro objeto del intento es asterificar el hexil 

resoroinol y u tilizar los esteres asi producidos en lugar del 

hexilresoroinol propiamente dicho.

Otro objeto más del intento as la producción 

de un monoáster o di áster de hexilresorcinol, hidrolizable, y, 

especialmente, un monoáster o di áster acílioo sencillo o mixto.

Otros objeto y tentajas adicionales serán apre­

ciados y comprendidos por los entendidos en el arte o se harán 

patentes o se señalarán luego.

Los nuetos deritados antihelmínticos de hexil­

resorcinol pueden ser representados por la siguiente fórmula 

general;
CRA

--Lop"k ,-'̂ 0R

20

^6^15

en la  oual R y R* representan cualquier radical, elemento o 

grupo capaz de anular o hacer despreciable el efecto escaróti­

co del hexilresoroinol, que no introduzca ningún factor tóxico 

inoonteniente y que libere el hexilresorcinol en el sitio  de­

seado del canal intestinal mediante h idrólisis o por medio de 

acción aazimátioa o reacción química.

Se ha encontrado que R y R* pueden ser un miem-
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bpo escogido de entre eí grupo que consta de hidrógeno y radi— 

ogles ácidos hiurolizables y atóxicos de ácidos a liíáticos, 

ácidos oíolicos y aoidos fosfóricos, no consistiendo en hidró­

geno los dos radicales R y R a l mismo tiempo# Mas concreta­

mente, el radical R y (o) R puede consistir de prereramoia 

en los mismos grupos acíiicos o en grupos aoílioos diferentes. 

Por consiguiente, los nue-vos derivados antihelmínticos de re - 

sorcinol pueden ser monoesteres o diésteres, y los diesteres 

pueden ser di ásteres sencillos o di ásteres mixtos, un diáster 

mixto es un diester en el cual R y R* son grupos estericos di­

ferentes* Ejemplos típicos de los grupos o radicales de áci­

dos ioafórioos que pueden emplearse son los de los ácidos or- 

tofosiórico y fít ic o .

Se ha encontrado, por ajemplo,qae R o R* pue­

den consistir en un grupo o radical ácido de los siguientes 

ácidos, siendo entendido que no por eso el invento está lim i­
tado a ellos:

&oátlCO . . . . . . .

P rop ion ioo . . . . . . .

B u t í r i c o . . . . . . . . .

0a p ro ico . . . . . . . . .

0á p r i c o . . . . . . . . . .

Láuri  co. . . . . . . . . .

C r to fo s ió r i  co . . . .

jfí  t ico  . . . . . . . * * * *

Los esteres  a que se r e f i e r e  este invento pue-

dan prepararse de cualquier manera conocida o adecuada, que



comprenderán bien los que están familiarizados con los proce­

dimientos de esterifioaoión y, en particular, los diesteres 

pueden producirse mediante la siguiente reacción general;

teniendo R a l significado que se le ha dado arriba y represen­

tando X un haluro, como el cloro u otro grupo o radical anió- 

nioo áoido. Así, por ejemplo, los ásteres diaoilados de hexil-j 

resoroinol se produoen haoiendo reacolonar el hexilresoroinol ) 

con dos equivalentes molares del haluro aofolioo apropiado, 

de conformidad con la reacción antes indicada. El equivalente 

molar del haluro aoílioo produce correspondientemente un mo­

no-áster. La es tarificación de ta l mono áster con un equivalen­

te molar de un haluro acílico diferente produce un diáster 

mixto. Los ásteres del ácido fosfórico se producen de manera 

análoga.

3e ha visto que los monoásteres y diásteres 

da hexilresoroinol obtenidos de acuerdo con lo expuesto pro­

porcionan la  acción antihelmíntica o vermicida deseada con 

poco o ningún efecto escarótico y en algunos casos el áster

está completamente exento de ningún sabor desagradable, acciónl 

ardiente u otro efecto deletéreo. Satos ásteres son de ta l 

índole que no se hldrolizan ni se descomponen de modo aprecia

ble Mi la boca, la  garganta o el estómago, pero s í se desinte-
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gran an el intestim) delgado, debido a la hidrólisis que a l l f  

se opera en presenoia de enzimas o componentes químioos de los 

finidos alcalinos intestinales. Por consiguiente, los ásteres 

no son nocivos para la muooaa bucal y no pueden ocasionar daño 

aún an caso da que lleguen a morderse o a mascarse. Los nuevos 

ásteres tiaien además las ventajas de poder emplearse an cual­

quier forma de dosis conveniente, por ejemplo, en tabletas o 

cápsulas revestidas o sin revestir y proporcionan los benefi­

cios del hexilreaoroinol sin efectos secundarlos perjudiciales 

o desagradables. Las investigaciones que se han llevado a ca­

bo indican que ouando estos ásteres son ingeridos por indivi­

duos normales en forma de cápsula, por ejemplo, no se h id ro li- 

zan en el estómago sino que pasan al intestino delgado cuando i 

están aún en su forma esterica. En el intestino tiene lugar 

ana h idrólisis gradual debido a l cambio del pH en esa ambien­

te y a la presencia de lipasas, por lo tanto, hay una liberación 

gradual del hexilrasorcinol en una extensión considerable del 

intestino delgado. Gomo la  mayoría de los vermes parásitos que 

afectan a los seres humanos y animales inferiores se hallan an 

el intestino delgado, la liberaoión del hexilresoroinol en es­

te sitio  as de especial eficacia, y la destrucción de los gusa-f 

nos y sus respectivos huevos ocurre rápidamente.

El dioaproato y e l diaoetato de hexilresorol- 

nol están práotioamente exentos de sabor, y oomo son aceites, 

las dosis se pueden administrar an ouoharaditas, si se desea, 

con un aceite de sabor agradable u otra materia de base, aun­

que la forma preferida es colocarlos en cápsulas de gelatina.
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gi tales cápsulas llegan a morderse o masticarse de modo que 

los esteres se liberan en la boca, no se prodaoirán efeotos de- 

I sagradables o nocivos. El monocaproato de hexilresorcinol es­

tá también prácticamente exento del efecto escarótico del he- 

xilresoroinol mismo y no tiene más qae ana ligara acción as­

tringente, análoga a la del alambre, en las membranas bacales. 

Así, pues el monocaproato de hexilresorcinol paede administrar­

se en la  forma de dosis qae se desee, sin qae se produzoan efec­
tos secundarios desagradables o dañinos.

Es entendido qae los áoidos enamerados en el 

cuadro preinserto se indican a manera de ejemplos y no con ca­

rácter limitativo, pues pueden emplearse los esteres de otros ¡ 

áoidos de modo igualmente satisfactorio, sin embargo, se ha 

visto que los ácidos grasos monooarboxílioos son especialmente 

eficaces para llevar a la práctica el invento, uuando se halo-
)
! ganan, forman haluros aoílioos apropiados para reaccionar can 

j  el hexilresoroinol, de acuerdo oon la reacción arriba indicada, 

pueden emplearse oon todo otros tipos da áoicos, tales como el 

áoido ortofosfórioo o él fítioo , constituyendo este último on 

ejemplo de un ácido cíclico, si bien otros ácidos cíclicos, 

ya sea que contengan fósforo o no, encajan también dentro de 

los finas del invento. Así, pues, el invento es de naturaleza 

general en tanto que los ásteres o derivados del hexilresoroi­

nol sean hidrolisables en las condiciones alcalinas que privan 

en el intestino delgado. Si bien el invento se refiere princi­

palmente a esteres aoíolioos de hexilresorcinol, y, en segun­

do termino, a esteres de ácidos cíclicos, él mismo comprende

también esteres de áoidos inorgánicos, tales como los que se
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7.

obtienen mediante la acción recíproca del hexilresoroinol y 

el ácido ortofosfórioo. Sin embargo, el radical del áoido or­

gánico o de otro áciao, debe ser un radical que no introdazoa 

de por sí ninguna reacción secundaria desagradable o daSina, 

que sea atóxioo y pueda hidrolizarse en el s itio  conveniente 

del cuerpo.

N O T A .

La presente patente de invención comprende 

las siguientes reivindicaciones{

1 .-  Método de preparación de composiciones an­

tihelmínticas y mas especialmente de esteres del hexilresoroi­

nol, caracterizado porque se hace reaccionar el hexilresoroi­

nol con un compuesto que tiene la fórmula ROCK, en la oual R 

es un radical da un ácido a lifá tico , oíolioo o fosfórico y X 

es un haluro n. otro grupo radical áoido aniónioo.

8 .- Método según la reivindicación 1, carac­

terizado porque cantidades equlmolaculares de las substancias 

reaotivas se emplean para producir un monoester.

3 . -  Método según la reivindicación 1, carac­

terizado porque se emplean dos moléculas del compuesto reac­

tivo RCOX por molécula de hexilresoroinol para producir un 

diéster*

4. - Método según la reivindicación 1, carao-
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8 .-

terizado porque ál hexilresorcinol se esterifica primero can 

ana cantidad equimolecular del compuesto reactivo RCÜX para 

producir un monoester que luego se esterifica más paia proda- 

oir un di áster, siendo los dos gru^s estárioos semejantes o 

diferentes.

5#- Método según la reivindicación 1, 2 o 4 

oaiacterizado porque el grupo monoestérico está, ya sea en la  

posioión 2 o en la posición 4*

6. -  Método según las reivindicaciones 3 y 4, 

caracterizado porque uno de los grupos esterioos está en la  

posioión 2, y el otro grupo esterloo está en la posioión 4.

7. -  Método según cualquiera de las reivindica­

ciones anteriores oaraoterizado porque R corresponde a un gru­

po aoflioo.

8. -  Método según las reivindicaciones 1 a 7, 

oaiaoterizado porque/corresponde a un radical aoetflioo, pro- 

pionflico, butirílico , oaprflioo, laurílioo , m lristílioo o 

f it í l io o  o a un residuo del ácido ortoíoeiórioo.

9 . -  Método de preparación de composiciones an­

tihelmínticas .

Según se dasoribe y reivindica an la  presenta 

memoria descriptiva#

Consta esta memoria de ocho hojas iolladas y 

escritas a maquina por una sola de sus oaras#
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