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Solbcitande:  OIBA SOCTUTS ANONVIL, entidad swiza, residente en

Ul objeto de la presente invencidn es la
obtencidn de 2,5=~bis-ctilenoimino-3, 6~bis-acilanino-

p~benzofuinonas, en lag cuales el rasto acflico eg el

o

de un dcido carbdnico cicloalifdtico. Como dcidos

5o carbéuicos cicloalifdticos entran agul esvccialumente
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en congideracidn: log deidos cicloalecanocarbdnicos,

tal como el deido ciclopentanocarbdnico o preferentc-

e el deico ciclohexanocerbdnico. Losg srupos etvileno-
3 {03 2 Yo %3] o ; 3 o] b oA < A
irdimlcos pueden egtar alduilados en los atomos de capr-
bono, vreferentemente por un grupo met{lico. La inven-
cibdn se refiere especislmente a la 2,5=big~etilenoimino-

3, 5=big=ciclohexilocarbonilanino~p=benzotuinona de la

f£érmula
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Tos nmuevos compuestos benzoquindrnicos son
eficeccs contra las amibas, tal como por ¢jemplo contra
“ntamoeba histolytica, asi como contra las hacterins;
Adends nuestran un destacado efecto represor de tumores
con ta iz toxicldad.

Los nuevos compvegtos se obiilenen si las
2 5—ﬂ1ha16heno-3,>-b1s—301lam¢ro—"-bﬂnuoqulaonas, en
las cuales el resto acilico es aguél de un deido
carbdnico cicloalifdtico, se reaccionan con intinag
etilénicas. lntre los compuestcs dihalogédnicos son
egpecialmente adecuvados log compusstos de dicloro

y dibromo.
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Preferentemnente se trabaja en disolventies
indiferentes, tales como dioxano, benzol o tamhién
en presencia de alcoholes, tal como alcokol etflico,
isopropilico o butfilico o &ter isopropilico. Ventajo=
samente se emplean medios de condensacidn bdsicos,
esbecialmente aminas terciarias, tal como amina trimef
tilica o trietilica, La reaccibn se pucde efectuar a Lem~
peratura de ambiente o a ‘temperaturas mis elevada.

Losg materiales de partida son conocidos o
se pucden obtener en forma ya conocida.

Las quinonas obtenidas segin el presente
procedimiento se pueden emplear como baciericidas asgl
como nmedicamentos, especialmente en enfermedades de
cdncer o enfermedades causadas por amibas, por ejemplo,
en forma de preparados Tarmacduticos. Lgtos contendrdn
loz compuestos mencionmados en mezcela con un material
vehicuwlo orgdnico o inorgdnico, farmacéutico, adecuado
para la aplicacidn enteral, parental o local. Como
tales entran en consideracidn aquelbs materiales que
no reaccionen con log nuevos compue stos tal como por
ejemplo gelatina, lactosa, almiddn, estearato de
masnesio, t#leo, aceites vesetales, alcoholes benefli-
cos, zoma, zlicoles polialcuilénicos, vaselina, coles—
teriva u obros vehfculos medicinales conocidos. Los
renmarados farmacéuticos se pueden presenbtar por ejenplo
como tabletas, grageas, polvos, cremag, unglientos,

supositorios o en forma 1liguidz cono soluciones gus—

.

’

rengiones o emulsiones. Lsnoasgo dado egtvaran sverilizadas
v/0 contendrdn naterias auxiliarcs, talss como wedios

. ' . . - R - « 2 .
de conservacidn, estabilizacidn, reticulacidn o emulsidn.
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Contendrdn preferentensnte entre 5 y 100 my ds 12
gubotancia activa. Asimismo pusden contencr entrerca-
clados otros productos terapéuticamente valiosos.

La invencidn se describe con més detalle en
el siguiente ejemplo. Las temperaturas estdn indicadas
en gradog Celagio.
HJLEPLO

30,5 g de 2,5-dicloro-3,5=bis-ciclohexilcarbonil-
amino~benzoduinona se¢ suspenden en 250 em3 de dioxano.
Después se ovea una mezcla de 11 em3 de imina ebildnica
vy 20 & de aming trictilica en 50 cm3 de dioxano a tem-
peratura de anbiente 7 8¢ azita durante 7 horas 2 um
tonperatura interior de 458, Se aisla el cristalizado
por aspiracidn, se lava con alcohol, después con agua
y Fimaluente de muevo con alcohol, obieniendo asi la

2,5-big~stilenoimino~3,6~bis—cilclohexilcarbonilamino—~

es)

venmoininom crigtalizada en agujitas violeta-rojizas

Al

del punto de descomposicidn 213-2162, Posee la férmula

La 2,5-dicloro=3, G=bis-ciclohexilcarbonilanino-

{ ]

henzoiuinona empleada como material de pareida se obliene
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de la sisuiente paneras

48 g de 2,5-3icloro~3,5-dianino-benzoquinons
se cuspenden en 155 g de 4dcido ciclohexzanoczrbdnico, se
azresan 243 em3 de deido sulfirico concentrado vy la
susPensién se agite dvurante 10 horas a una temperatura
del bafio maria de T52. In luzar de los cristales
violetas se obitiene 2l final una suspensidn cristalina
amarilla. 1 anhidrido en exceso se desiruye mediante
la adicibn de 130 cm3 de alcohol y se aspira la 2,5~
dicloro-3,6~big~ciclohexilcarbonilamino~benzoquinona
forpada, se lava com alcohol v se recrigitaliza de dcido
acéuico glacial, P.P. 261-253¢2,

T o0 n A

Degerita suficlentenmente la maturalema del
invento, asl como la manera de realizarlo en la prdciica,
debe lacerse consiar due lag dispogicioneg anteriormente
indicadas sgon susceptibles de nodificaciones de datalle
e cuanto mno aldteren su principio fundamental. Pambidn

se hace constar Cue el invenlo corresponde a vna pavente

presentada en Sulza con fecha 17 de julio de 1959,

n? 75859, acogiendose por lo tanto a los heneficios que
conceden log comvenios internacionales en vigor, siendo
1o que congtituye la esencla del referido invenio y por
lo que s solicita Patente de Invencidn por 20 afics en
Bapaiias "Procedimiento para la obtencidn ds nuevos
derivados Quinénicos"; caracterizdndose vor 1o siguliente:
12,~ Procediniento para la obtencidn de
nuevos deri&ados quinbnicos, caracterizado poraue las
2,’-dihalégeno«B,6-bis—acilamino—p-benZOQuinonas, en

lageuales el resto ac{lico es aquel de un doido carbdnico
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cicloalifatico, se reaccionan con ininasg etvilénicas.

29,~ Procedimiento, sezdn la reivindicacidn
12, caractefizado pordue se parte de aduellos materiales
iniciales en los cuales el resto imino etilénico satd
gin sustituir.

32,- Procedimiento, sesin la relvindicacién
18, caracterizado pordue se parte de aquellos materiales
iniciales en los cuales ¢l resto imino etilénico egtd
alquilado en los dtomos de carbono, preferentemente por
un resto metilico.

42 - Procedimiento, sezin las reivindicaciones
1=3, caracterizado porcue se parte de aquellos materisles
iniciales en los cuzles los grupos amino acilicos con-—
tienen restos de deidos cicloalcanocarbdénicos.

52,- Frocedimiento, segin las reivindicaciones
1=4, caracterizado rordue se parte de aduellos materilales
iniciales en log cuales los grupos amino acilicos con-
tienen el resto d?ixécido ciclohexanocarbdnico.

62.~ Procedimiento para 1a oblencidn de nuevos
derivados quindnicos; tal y coéo queda sustancialmente
descrito en la presente memori? due congta de sels hojas

escritas a mdduina Por una sola cara.
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