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"Procedimiento para la  obtención del 3,5- 

bi s - t r if  lu.ormetil-4' -u itro-ti ocarbauiluro".

CIBA SOCIETE ANONYME, entidad auiza, residente en 

B asilea , Suiza.

La invención se re fie re  a l a  obtención del

Mod. Ü3

3 ,5-b is-triflu orm etil-4 '-n itro-tiocarban ilu ro  de 

fórmula



(1)

CF

CF

'NH C
M
s

NH Mg

El nuevo compuesto posee v a lio sa s  propiedades 

antelm íntioas. Además de una e fic a c ia  contra lo s  ané­

lid o s  in te stin a le s , muestra especialmente un efecto 

contra l a s  Hymenolepis, Moniezia, Echinococcus según 

5. se demuestra en ensayos con animales, por e j .  en lo s

ratones, ovejas y perros con administraciones perora- 

le s  de 5 -  1000 mg/Tsg. Además muestra en e l ensayo con 

animales, por e j .  en la s  r a ta s , un efecto  contra l a  

Fascio la  hepática. E l nuevo compuesto se puede emplear 

10. por lo  tanto como medio contra la s  ten ias y lo s  an éli­

dos del in testin o  e hígado. Con respecto a su compati­

b ilid ad  y efecto son superiores a lo s  compuestos pare­

cidos. E l nuevo compuesto es también v alio so  como pro­

ducto intermedio por e j .  para l a  preparación de com- 

15. puestos farmacológicamente activo s.

E l nuevo compuesto se prepara según métodos co­

nocidos.

Por ejemplo se procede haciendo reaccionar entre 

s í  compuestos de fórmulas
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en la s  cuales lo s  re sto s Y y Z son resto s que reaccio­

nan entre s i  dejando un puente de tioúrea . Por ejemplo 

s ig n ific a  uno de lo s  re sto s Y y Z un rad ical amino l i ­

bre y e l  otro un rad ical de fórmula -N=C=S. Preferente 

5. mente se reacciona l a  p-n itroan ilin a con e l 3 ,5 -b is-

- tr iflu o rm e til-fe n iliso d an a to .

La reacción se efectúa en forma en s í  conocida 

bajo presencia o ausencia de disolventes 0/^  medios 

de condensación, a temperatura normal, más reducida ó 

10. preferentemente más elevada.

La invención se re fie re  también a aquellas fo r­

mas de ejecución del procedimiento según la s  cuales un 

m aterial de partida se forma bajo la s  condiciones de 

reacción o en la s  cuales lo s  componentes de l a  reacción 

15. se presentan, en caso dado, en forma de sus sa le s .

Los m ateriales de partida son conocidos o se pue 

den obtener según métodos conocidos.

' El nuevo compuesto se puede emplear por e j .  en 

forma de preparados farmacáuticos que contengan e l ma 

20. t e r ia l  activo en mésela con un m aterial excipiente só­

lid o  ó liqu ido , orgánico o inorgánico, farmacéutico,



adecuado para ap licación  enteral o parenteral. Para l a  

formación de lo s  mismos entran aquellos m ateriales en 

consideración que no reaccionan non e l nuevo compuesto, 

t a l  como por e j .  agua, ge la tin a , lac to sa , almidón, ác i­

do s i l íc ic o  co lo idal, estearato  de magnesio, ta lco , acei 

te s  vegetales, alcoholes b en cílico s, goma, g lic o le s  po- 

lia lq u ilé n ic o s , vase lin a , co lesterin a u otros excipien­

te s  medicinales conocidos. Los preparados farmacéuticos 

se pueden presentar por e j .  como ta b le ta s , grageas, o 

en forma liq u id a como soluciones, suspensiones o emul­

siones. En caso dalo estarán  e ste r iliz ad o s y/o conten­

drán m ateriales au x ilia re s , ta le s  como medios de conser 

vación, e stab ilizac ió n , humectación o emulsión, sa le s  

para regular l a  presión  osmótica o tampones. Asimismo 

pueden contener otros m ateriales terapéuticamente v a lió  

so s. Loa preparados se obtienen según métodos usuales.

El nuevo compuesto se puede emplear también jun­

to  con m ateriales de vehículo y piensos usuales en l a  

medicina veterin aria  en forma de preparados o como me­

dios de pienso o ad itivo s a lo s  piensos en l a  c r ía  de 

lo s  animales.

La invención se describe con más d eta lle  en lo s  

ejemplos sigu ien tes. Las temperaturas están  indicadas 

en grados centígrados.

Ejemplo 1 -

Una solución de 5 ,0  g de p-n itroan ilin a y 10,0 

g de 3 ,5 -b is-triflu orm etilfen ilo so tioc ian ato  en 50 mi 

de d im etilf ormamida se ca llen ta  durante 4 horas a 80°. 

Seguidamente se en fría  a  temperatura ambiente y se 

agregan 100 mi de agua. Se obtiene un precipitado que
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ae r e c r is ia l iz a  en dimetilformamida-agua. Se obtiene 

a s í  e l 3 ,5 -b is-triflu orm etil-4 '-n itro-tiocarban ilu ro  

de fòrmula

que funde a 175-177°.

Ejemplo 2 -

3,5-b is-tr iflu o rm etil-4 ' -n itro-iiocarban iluro  500,0 mg

Almidón 31,0 mg 

Acido a i l ic ic o  coloidal 30,0 mg 

Gelatina 5 ,0  mg 

Fácula de maranta 35,0 mg 

Eatearato de magnesio 4,0 mg 

Talco 20,0 mg
625,0 mg

Con lo s  ingredientes mencionados se preparan en 

l a  forma usual tab le ta s  hendibles de composición indica­

da y e l peso de 625 mg.

Ejemplo 3 -

3 ,5 -b is-triflu orm etil-4 '-n itro -tiocarb an ilu ro  200,0 mg

Lactosa 207,0 mg

Fácula de p atata  182,0 mg

Acido s i l íc ic o  coloidal con almidón hidrolizado 10,0 mg
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Estaarato  de magnesio 
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4,5 mg

20,0 mg
625,0 mg

Con lo s  ingredientes mencionados se preparan 

en l a  forma usual ta b le ta s  hendibles de l a  composición 

indicada y e l  peso de 625 mg.

N O T A
D escrita suficientemente l a  naturaleza del in­

vento, a s í  como la  manera de re a liz a r lo  en l a  p rác ti­

ca, debe hacerse constar que l a s  disposiciones ante­

riormente indicadas, son su sceptib les de m odificacio­

nes de detalle  en cuanto no a lteren  su  pri ncipio fun­

damental. También se hace constar que e l invento co­

rresponde a  una So lic itu d  de Patente,con fecha 5 de 

enero de 1965, para l a  so lic itu d  de patente britán ica  

nP 12885/63 se depositaron lo s  ejemplos 1 y 3 y a lo s  

que corresponde l a  presente so lic itu d , acogiéndose 

por lo  tanto a lo s  beneficios que conceden lo s  Conve­

nios Internacionales en v igor, siendo lo  que constitu  

ye l a  esencia del referido  invento y por lo  que se so 

l i c i t a  Patente de Invención por 20 años en España, so 

bre: "PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DEL 3,5-BIS-TRI 

PLUORMETIL-A'-NIIRO-IIOCARBANILURO"; oaracterizándose 

por lo  sigu iente:

1s.-  "Procedimiento para l a  obtención del 3 ,5- 

b is-tr iflu o rm etil-4 '-n itro -tio carb an ilu ro ", de fórmula



caracterizada porque se hacen reaccionar entre s i  lo s  

compuestos de fórmulas

en la s  cuales lo s  re sto s Y y Z sign ifican  re sto s que 

reaccionan entre s i  dejando un puente de tioúrea.

28.- Procedimiento según l a  reivindicación 1a, 

caracterizado porque se parte de lo s  compuestos de fó r  

muía I I  y I I I  en la s  cuales uno de lo s  re sto s Y y Z s ig  

n if ic a  e l rad ica l amino lib re  y e l otro un rad ical de 

fórmula -!^=&=S.

38.- Procedimiento segdn una de la s  reivindica­
ciones 1a y 28  ̂ caracterizado porque l a  p-n itroan ilina 

se hace reaccionar con 3 ,5 -b is-tr iflu o rm e til- fe n iliso -  

t io c i anato.

48.- Procedimiento según una de la s  reivindica­

ciones 1—3, caracterizado porque un m aterial de p a rt í-
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da se forma bajo l a s  condiciones de reacción, o se em­

p lea  en forma de s a l .

5 a .-  "Procedimiento para l a  obtención del 3,5-

b is-tr iflu o rm e til-4 ' -n itro-tiocarbani-luro", t a l  y como
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