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‘"Procedlmlento Dara la obtencién de ‘ung nueva sal

sal de’ la oloroquina o (dletilamino-5' pentil-z') amino-4

bfloro-7'qu1nolelna : la eal de suramina y de eloroquina.

PATENTE DE INVENCION

SC. 1924 - MDRANYLATE DE
* . CHLOROQUINE.
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de (dletilamlno-E' pentll-Z') am1no-4 cloro—?
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SOCIETD DES USINE& CHIMIQUES RHONE—POUDANC, entidad

francesa, residente on 21, Tue Jean-Goujon,RARIS Francia.

La presente invenclén, en cuya realizaolén ha

partlclpado ﬂbnsieur Jean Baget, se refiere a una nueva -

La sal (I) de suramlna y ‘ge clovoqulna cuya

férmula es 1a siguiente 3
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‘ puede prepararse por doble descomposlclén entre una sal

de 1a suramina y una sal de cloroqulna en un medio con=

venlente en partlcular el agua o un alcohol 0 una mezcla f

-”_de ambos.

Se traba;a a. temperatura amblente 0 a una

'M.temperatura 1igeramente superlor.

La sal (I) puede utilizarse a titulo preventlvo

' como antipaludioa; puede ademas emplearse a tltulo curatlvo a
. en todas otras indioa01ones de medlclna general de 1as
Jsales corrientes de cloroqu;na ¥ien partloular, cuando
- buaca un efecto retardado, 1o cual es una ventaja.
 ,sobre el sulfato de. cloroquina, por ejemplo, cuyo efeevo

»l,retardado es menor.

La presente invencién tiene pues igualmente por

"'ob;jeto, suministnar un nuevo medlcamento antimalérioo ‘

dotado de una accién mny prolongada y utilizable a titulo

"gxpreventlvo. Bste nuevo medicamento permite garantizar 1a
’ profllaxls cllnica en 1os paises de endemia palustre a §
m*“”la vez que dlsminuye la freouencla de las adminlstraciones

'icon relaclon a los productos 01381003 del tipo sulfato 0.
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fosfato de cloroguina. La duracién de la accién por via

oral es menor que por vis intramuscular. .
- Laé composiciones férmacéutiéas pueden’éontener
el derivado de la formula (I) en estado puro 0 en preseucia

de un diluyente o de un recubrlmlento, estos compuestos

‘pueden emplearse por via oral o parenteral (intramuscular)._‘

Las composlclones sélidas para administraclén

voral mas frecuentes aon los oomprimidos, las pildoras,"
E .los polvos 0 los granulados. En estas compoalclones el
' kprodueto (I) e mezcla a uno o varios dlluyentes 1nertes;

‘tales como 1g sacarosa, la lactosa o el almidén. Estas

composiolones pueden oomprender igualmente ungs substancias

que no sean los’ diluyentes, por ejemplo, un lubrlcante

tal como el esteerato de magnasio.

Tas composiciones liquidas pare admlnistraoién oral»h

‘Tpueden ser suspensiones que comprendan dlluyentes inertes, '
.‘tales oono el avua o el~aceite de‘paraflna, un estabﬂizante
“de suspen316n, v si se deseara, produc os humectantes,‘

~. produotos edulcorantes o perfumel.

Las oomposiclones para administracién parenteral»;

’pueden presentarse en forna de suspensiones para prepararse[

extemporaneamente. El vehiculo de suapens16n es de prefe-'

,vrencia suero flslolégico o un aceite vegetal tal como‘
."el oleato de- etllo, Estas comp051ciones pueden oonbener

” ";1gua1mente coadyuvantes en partlcular, agentes humectantes B

y estabilizantes. Se preparan en forma de composioiones

solidas esterlles que pueden ponerse en suspenslon, en el

_momento de su empleo, en un medzo esterllqpropiado.

Cuando 8¢ efectue la administraoion a titulo

?prGVenblvo, graomas a 1a reducida tox101dad del producto -
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~15' ] '-l].__ﬂf"(I), se puede uilllzar una posologia superior a 1a corrlen-j ;

- temente empleada con el sulfato 0. el fosfato de cloroquina;;,

P R

Por ejemplo, por via intramnscular 08 puede aduinistrar

una vez por mes una dosis de producto (I) correspondiente

5. .‘ ,; a8 1gde clorqquina,_para wn a@q@tp dg 60 kg,‘Por.via oral
o HSéApuede utilizar de 1 a2g de clofoquinaxbése én eétédo
de sal (I), alrededor, todos los quince dfase |
o Los eJemplos siguientes dados a titulo no
i 1imitat1vo, demugstran el modo en que la invenci6n puede
'filof 'tH ? ejecuxarse en la practioa..
SR EJEMPLO L= REERES o .
R En una solucion de 448 4 g de fosfato de cloro-
'A'qulna en 3500 cm3 de ‘agua destilada se afiade en 20 minutoé,'
. ‘una soluoién de 456 4 g de, suramina sodlca ( en la proporcién
15.. . ;‘de 87,6 %) en 3500 om3 de agua destllada. Se deja agitar
. '4‘>,‘durante 20 horas ¥ despues Be filtra, Be lava el precipitado
1_oon 4500 on3 de agua destllada y Se Seca en. vacfo de 1 mm
x--de Hg a 359 durante 16 horas. Se obtienen 620 8 de sal de
‘.fsuramina ¥ de oloroqulna. g
| , Se opera ‘por doble descompoaloxén oomo en ol
f[Ejemplo 1, pero. utilizando una solucion de 12,55 g de .
'f;sulfato de cloroquina en 100 cm3 de agua destllada en la
) que se V4 vertiendo la soluoién de 16 88 de suramina 7
~A86dica (al 35 ﬁ) en 50 cm3 de agua ‘puesta a 409 Ia adiclén

i,dura 15 minutOB, 8¢ aﬁaden aun 50 cm3 de agua ¥ despues e f‘

25,0

I o "Qcontinua 18 a; itaclén durante dos horas mas. Se orea ol -
:5~*";.‘ . 1[“precipitado obtenido, se 1ava con 50 cm3 de agua destilada

‘, Y despues 86 seca en Vacio de 1 mm de Hg a 258 durante 16

 ¥30'# ' _ horas. Se obtlenen 21 g de- sal de suramina vy de eloroqulna.
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| Se preparan unos comprimiuos que tengan le -

f;zxffi '  ; fdf hF‘:com@osiei6n unitarla elguiente : T
| PN  1 8&1 de suramina ¥y.de cloroquina .,.L.M;‘.¢.,} 0?2491 &
s 1!  ‘almidén e {‘.‘, oo , ;‘{ e e ."0;17;9 g
v 1evilita o o o ¢ ¢ o v 0 0 oo b ae e ; o o s ‘0'0260 g'
estearato de magne31o e . ; SRS ..Q .0, 0030 g -
| ‘v{’un oomprlmldo pesa 0,450 g v conxiene 0, 100 g de
o rcloroqulna base.“
0. - ‘DJDMPLO_A.__ | o _
- _ Se preparen, por distribuci6n aseptica, vnos
frascos d031flcados & O 300 g de. clor0qu1na base conteniendo‘z
: cada uwo 0 752 8 de sal de suramlna y de oloroquina El
¥ V 5contenido do ‘estos’ fraseos. debe poneree en suspen516n en
 '15~‘ _ e '4 cm3. de suero fieiolégieo. f  ) '
P | moTa
o Descrita suficientemente la naturaleza del -
 'invento asi como la manera de reallaarlo en la préctica,
debe haoerse constar que 1as dlSpOSlOiOﬂGS anteriormente
'-éo,‘; Z”J:Hindicadas son susceptlblea de modificaciones de detalle
. en cuanto no alteren su princLPIO fundamontal. Tamblen ee
hace constar que el invento corresponde a 1as solloltudes
“de Patentes francesaa ne PV. 834 136 de 27 de Julio de
| ‘~;1960 y PV. 842 369 de 27 de octubre de 1960 acogiéndose
:25.g_ i3; ”por lo tanto a 1oe beneficioa que conceden los Convenlos
/"Zﬁ ﬁ;Internaoionales en vigor ¥ siendo lo que constmtuye la
E.A‘esencia del referldo invenbo y por 1o que se solioita
'Patente de Invencién por 20 aﬁos en Espaﬁa._"Prooedimiento
' para la obtencién de una nueVa sal de (dietllamino-s‘

 _1§ “30. ‘1 : peniil-a') amino-4 eloro-? quinoleina"; caracterizandose
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por 10 slgulente 5  
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1. Procedlmleato para la obtencion de ‘une nueva T

sal de (uz.e'hllamino-s' pen‘til-Z') amino-—4 0101'0-7

quinoleina, sal de suramlna y de cloroqulna de la formula:

» iN‘I_‘I-QCd'-',-'- 00,

sicl6n entre una sal de 1a suramina ¥ una sal de oloroquina.n
2. Procedimienio segun la reiVLndicacién 1e,

'\oaraoterlzandose porque el producto sezmepgrgﬂparavsgvu_¥:

. empleo en terapéutloa, ael eomo les cOmposiciones sélidae 3

‘0 liquidas para utilizarlas por-via oral o parenteral a

‘ base de los productos especmflcados en lg reiv1nd1caci$n lﬁ

3. Procedfﬁli?to para la obtencl6n de vna nueva

»sal de (dletllamlno~5' pentil-z') emino=4 cloro=7 quinoleina;

Ttal y oomo gqueda subst nclalmenée descrlto en la presente

lmemoria que consta de seis hojas escritas a méquina por unﬁ

'sola carae
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