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PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE ETIIMERCURITIOSALI 
OILATO DE AMINO-2 PIRIMIDINA.

. Charles PILET y Dominique BOCHER, ambos cíe naciona­
lidad francesa, residente en

I n t  CU:
^  t- ¡

la  presente invención tiene por objeto, a t i ­
tulo de compuesto nuevo, e l  e tilm ero u rltlo sa llo lla to  de 
amino-2 pirim idina y su u tilizac ió n  oomo agente baote-, 
r io s tá tic o , bactericida y fungicida. '

Los so lic itan te s  acaban de desoubrir que era p&
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sib le  obtener un excelente agente antiséptico dotado de 
excelentes propiedades bac te rio stá ticas, bactericidas y 
fungicidas utilizando la  sa l de amino-2 pirim idina del 
áoido e tilm e rc u ritio sa lic ilico .

La presente invención tiene por tanto por ob­
je to , a t i tu lo  de compuesto nuevo, e l  e tilm e rc u ritio sa li-  
c ila to  de amino-2 pirimidina de fórmula bruta 
Og S Hg que puede representarse por la  fóimula desarro lla­
da siguiente:

COOH

S -H g -C g  Hg

Su peso molecular es de 477;5 y su composición 
centesimal es la  siguiente:

C % 32,67 H % 3,14 H % " 8,79
0% 6,70 S% 6,70 Hg% 41,98

Este compuesto se presenta en ^foima de un pol­
vo de color blanco crema con un pequeño o lo r ca rac te rís­
tic o .

Su punto de fusión instantáneo.(en e l  bloque 
Maquenne) es de 91BC -  18. ^

La solubilidad del e tilm e rc u ritio sa lic ila to  de 
amino-2 pirim idina en los d iferentes disolventes es la  - 
siguiente: (expresada en peso)

4, 5% en cloroformo 
1,5'% en etanol ' .
1 % en agua alcalin izada
1 % en metanol

% en acetato de e ti lo  - ' ' . . 1 .1
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0,5 % en benceno y
0,4 % en é te r.
La presente invención tiene igualmente por ob­

je to  un procedimiento para la  preparación del etilm ercuri- 
t io sa lic ila to  de amino-2 pirim idina.

Su preparación se efectúa salificando e l  ácido 
e tilm ercu ritio sa lic ilico  con la  amino-2 pirimidina por 
calentamiento a l  reflu jo  de una solución etanólica de 
ácido e tilm ercu ritio sa lic ilico  con un ligero exceso de 
amino-2 pirimidina (e l ácido e tilm ercu ritio sa lic ilico  es 
un producto comercial).

Por refrigeración, c r is ta liz a  e l  etilm ercurl- 
t io sa lic ila to  de amino-2 pirimidina y entonces se escu­
rre  y a continuación se re c r is ta liz a  con v is ta s  a puri­
f ic a r le .

Se presenta entonces en forma de m icrocristales
incoloros.

Este procedimiento permite obtener e l etllm er- 
c u ritio sa lic ila to  de amino-2 pirim idina con un excelente 
rendimiento.

La pureza del producto obtenido puede determi­
narse por medio de la  valoración siguiente:

En un frasco cónico de 100 cm ,̂j se pesa exacta­
mente una prueba de ensayo p de aproximadamente 0,5 g de
e tilm ercu ritio sa lic ila to  de amino-2 pirim idina ía-^la ouali ' -' . 'se añaden 5 cnr de ácido sulfúrico concentrado. Se óalion
ta  entonces suavemente hasta carbonización. Se prosigue ' 
e l calentamiento y se añade gota a gota disolución de agua 
oxigenada hasta que la  solución sea prácticamente in o d o ­
ra . Se diluye entonces en 50 cm̂  de agua aproximadamente,

it!
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se re frig era  y se valora por medio de una solución 0,1 N 
de tiocianato amónico en presencia de sulfato  fé rrico  
y de amonio como indicador.

Si n es e l  número de centímetros cúbicos de so­
lución 0,1 N de tiocianato empleados Í 1 cm̂  de.solución 
0,1 N de tiocianato amónico corresponde a 0,02387 g de 
e tilm ercu ritio sa lic ila to  de amino-2 pirimidina) e l  con­
tenido del producto en % es por tanto n x 2,387 lo que' P
da según los ensayos efectuados por los so lic itan te s  un 
contenido del orden del 99 % -1 sobre e l producto seco.

En todos los ensayos de preparación efectuados 
por los so lic itan te s , la  valoración to ta l  del nitrógeno 
ha estado siempre comprendida entre 8,20 y 9,20 % sobre 
e l  producto seoo, siendo la  teo ría  de 8,79 %.

La presente invención tiene igualmente por ob­
jeto  una composición farmacéutica que contiene en un 
vehículo farmacéutico apropiado e l e tilm e rc u ritio sa lic i­
la to  de amino-2 pirim idina.

Las composiciones según la  invención contienen 
en general de 1/ 1.000 a 1/ 5.000 de e tilm e rc u ritio sa lic i­
la to  de amino-2 pirim idina. Estas composiciones según la  
invención pueden presentarse de diversas formar, ta les  
como líquida, pasta, crema, ovulos, p a s t i lla s , e t c . . .

En una variante según la-invención, e l  e t i l ­
m ercu ritio sa lic ila to  de amino-2 pirim idina permite efec­
tuar la  conservación de los sueros y vacunas o también 
la  conservación de los medios biológicos.

En esta  forma de realización ,,1a  concentración 
en e tilm e rc u ritio sa lic ila to  de amino-2 -pirimidina es del 
orden de 1/ 10. 000.30.
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En otra variante según la  invención, es posi­
ble re a liz a r soluciones de e tilm ercu ritio sa lic ila to  de 
amino-2 pirimidina a una concentración de 1/1.000 a 
1/5.000 u tiliz a b le s  para la  este rilizac ió n  de los in s­
trumentos y R ateria l de p ró tesis. '

Las diferentes acciones farmacológicas del e t i l  
m ercuritio sa lic ila to  de amino-2 pirimidina se han puesto 
en evidencia por experimentos de laboratorio sobre d ife­
rentes cepas microbianas que se pueden resumir como s i ­
gue: '

1/ Acción b ac te rio stá tica : la  concentración mí­
nima inhibidora del producto varía entre 1 y 0,1 micro- 
gramos sobre la  mayor parte de la s  bacterias gram + y 
gram -.

2 / Acción bactericida: e l  poder bactericida 
tra s  24 horas varía  entre 100 ^ y 15 X según la s  bac­
te r ia s . *.

3 / Acción fungicida: actividad hasta un ^sobre
aspergilus n iger, microscorum andelini y geotrichum can­
di dum. ' -

El estudio toxicológico (DL-50) sobre e l ratón 
ha dado los resultados siguientes:

Per os: 190 mg/kg .
Intravenosa: i20 mg/kg.
La tolerancia del e tilm ercu ritio sa llc ila to  

de amino-2 pirim idina se ha estudiado sobre la  rata.-Poy 
aplicación d ia ria  salvo e l  domingo durante un .mes sobre ' 
una parte de p ie l rasurada y a la  concentración de 1 por 
mil y 1. por cinco mil no se ha comprobado ninguna'mani-,, 
testación tóxica n i pérdida de peso n i modificación.hema-
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Por sus propiedades, e l e tilme rcuri t i  o s a lí ci -  

la to  de amino-2 pirimldina es por tanto particularmente 
recomendable.

1 ,-  en terapéutica como antiséptico o como 
antifúngioo de contacto para la  desinfección de la s  zo­
nas, quemaduras, tegumentos, mucosas, u lceras, costras, 
forúnculos, campos operatorios y para e l tratamiento de 
las  micosis y epideimomicosis de cualquier origen,

2 -  para la  inactivación y conservación de va­
cunas y la  conservación de los sueros,

3 -  para la  conservación de los medios biológi­
cos, *

4 -  para la  es te rilizac ió n  de los instrumentos
y m aterial de p ró tes is , y . '

5 -  para la  desinfección de los locales, de 
los aparatos y del a ire .

La actividad del e tilm ercu ritio sa iic ila to  de 
. amino-2 pirim idina se ha confirmado además por algunos 

experimentos clín icos sobre e l  hombre; en p a rticu la r la  
actividad bac te rio stá tica , bactericida y fungicida.

' Ahora se va a dar a t i tu lo  ilu s tra tiv o  un 
ejemplo de preparación del e tilm e rc u ritio sa iic ila to  de 
amino-2 pirim idina.
Preparación del e tilm e rc u ritio sa iic ila to  de amino-2 
pirim idina

En un matraz de 3 l i t r o s  provisto de un r e f r i ­
gerante se colocan 382,5 g (1 mol) de áoido etilm erourl- 
t io sa lic il io o  (producto comercial), 1  l i t r o  de etanoi 
y 105 g (1,10 moles) de amino-2 pirim idina previamente
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disueltos en caliente en 500 cm de etanol.
Se lleva entonces la  mezcla a reflu jo  del e ta­

nol durante 2 horas, tra s  lo cual se eliminan bajo vacio 
700 cm̂  de etanol.

Tras concentración, se deja c r is ta l iz a r  por 
refrigeración e l  e tilm ercu ritio sa lic ila to  de amino-2 
pirim idlna, se escurre entonces e l  precipitado obtenido 
y se le  re c r is ta liz a  eventualmente en etanol.

Se obtienen de este modo,con un rendimiento del 
89,5 %,e l producto esperado que se presenta en foima de 
m icrocristales incoloros.

Por recris ta lizac ión  en etanol e l punto de fu­
sión se es tab iliza  a 90 -  9120.

N O T A
Descrita suficientemente la  naturaleza del in ­

vento, así como la  manera de rea lizarse  en la  práctica, 
debe hacerse constar que la s  disposiciones anteriormente 
indicadas son susceptibles de modificaciones de detalle  
en cuanto no a lte ren  su principio fundamental. También 
se haoe constar que e l invento corresponde á  una so lic i­
tud de Patente presentada en Francia con e l  na 71 16414 
de 6 de mayo de 1.971, acogiéndose por lo tanto a los be­
neficios que conceden los Convenios Internacionales en 
vigor, siendo lo que constituye la  esencia del referido 
invento por lo que se so lic ita  Patente de Invención por 
20 años en España, sobr^: PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARA­
CION DE ETILMERCURITIOSALICILATO DE AMINO-2 PIRIMIDINA; 
caracterizándose por lo siguiente:

1 .-  Procedimiento para la  preparación de etl!** 
im rcu ritio sa lic ila to  de amino-2 pirim idlna, caracterizado
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porque se hace reaccionar e l ácido e tilm e rc u ritio sa lic i-  
l i o .  con rnino-2 piri-M H* en solución nlcchólics y 

re flu jo . <?
2 . -  Procedimiento según la  reivindicación 1, ca­

racterizado porque a l  f in a l de la  operación e l  etilm ercu- 
r i t lo s a ü o ila to  de aminc-2 pirimidina se re c r is ta liz a  en 
etanol hasta que se es tab iliz a  su punto de fusión.

3 . -  Procedimiento para la  preparación de e t i l -  
m erouritio sa lic ila to  de amino-2 pirim idina, t a l  y como que­
da sustanoialmente descrito en la  presente Memoria.

Esta Memoria consta de 8 hojas e sc rita s  a má­
quina por una sola cara.

Madrid, *5 MWQ 
Charles PILBT y 
Dominique BOCHER.
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