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Stwierdzono, że przez wprowadzenie
grupy podstawionej, jak np. grupy OH,
OCH3, CHB lufo chlorowca do aromatycz¬
nych kwasów acyloaminostibinowych, a
mianowicie do położenia orto względem
reszty kwasu stibwiowego, otrzymuje się
związki, które stosowane doustnie odzna¬
czają się mniej lub więcej pomyślnem
działaniem przy leczeniu chorób, wywoła¬
nych przez trypanozomy i innych chorób
podzwrotnikowych. Wynalazek posiada
tern większe znaczenie, iż zwalczanie cho¬
rób podzwrotnikowych jest tylko wtedy
możliwe, gdy chory może środek leczniczy
stosować sam bez wszelkiej pomocy lekar¬
skiej, bez której nie można obejść się np.
przy wstrzykiwaniu dożylnem. Osiąga się
to zapomocą wyżej wymienionych związ¬

ków, wytwarzanie których odbywa się w
sposób sam przez się znany.

Skutek, spowodowany przez wprowa¬
dzenie grupy podstawionej, jak np. grupy
OH, OCHs, CHS lub chlorowca do położe¬
nia orto, jest niespodziewanym, ponieważ
używane dotychczas kwasy stibinowe, jak
np. kwas p-acetyloamino-benzeno-stibino-
wy, kwas p-amino-benzeno-istibinowy, kwas
3-chloro-4-acetyloamino-benzeno-stibinowy
nie wywierają żadnego skutku przy za¬
żywaniu przez usta.

Przykład I. 40 g chlorowodorku 4-a.ce-
tyloamino-2-metylo-Jf-aminobenzenu roz¬
puszcza się w 200 cm3 wody i dwuazuje się
po dodaniu 32 cm3, stężonego kwasu solne¬
go. Przezroczysty roztwór dwuazowy wle¬
wa się, mieszając, w temperaturze 15 —



25°Ć do mieszaniny, składającej się z
:^i 30* g trójtlenku antymonu, 60 cm3 ługu so-
*&^W ^B^t 80 g gliceryny, 200 cm3

woSy i 2 ^ miedzi, przyczem reakcja prze¬
biega przy energicznem wydzielaniu się
azotu. Jeżeli próba po zadaniu roztworem
rezorcyny nie daje już żadnego zabarwie¬
nia mieszaninę zobojętnia się kwasem sol¬
nym aż do słabo-alkalicznego odczynu
przy próbie na fenolftaleinę, nasyca się
kwasem węglowym i przesącza do otrzy¬
mania przezroczystego płynu. Otrzymany
roztwór zakwasza się kwasem solnym, a
wydzielającą się pochodną kwasu stibino-
wego odsącza się i przemywa wodą. W ce¬
lu oczyszczenia rozpuszcza go się w alko¬
holu metylowym, odsącza od części nieroz-
puszczonej i z alkoholowego roztworu wy¬
trąca go się eterem. W ten sposób otrzy¬
muje się kwas 4-acetylo-aminO'-2-metylo-
benzeno-/-stibinowy jako biały pro:zek,
rozpuszczający się łatwo w rozcieńczonych
alkaljach i zwęglający się przy ogrzewaniu
bez uprzedniego topnienia.

Wychodząc od odpowiedniego związku
walerylowego lub benzoylowego, otrzymu¬
je się jako produkt ostateczny kwas 4-wa-
leryloamino-2-metylobenzeno - / - stibino-
wy względnie kwas 4-benzoyloainino-2-me-
tylobenzeno-7-stibinowy.

Przykład II. 28 g kwasu 4-amino-2-
metylobenzeno-i -stibinowego, otrzymane¬
go przez reakcję dwuazowanego 4-nitro-2-
metylo^-aminobenzenui z antymoninem i
następnie przez redukcję grupy nitrowej,
rozpuszcza się jako sól sodową w 150 cm3
wody. Mieszając, dodaje się w temperatu¬
rze pokojowej 15 g bezwodnika kwasu oc¬
towego i miesza dopóty, dopóki tempera¬
tura znowu nie spadnie. Następnie dodaje
się kwasu solnego aż do kwaśnego odczy¬
nu roztworu przy próbie na kongo, poczerni
odsącza się i otrzymany kwas 4-acetyloa-
mino-2-metylobenzeno-/-stibinowy oczy¬
szcza się jak wskazano w przykładzie I.

Przykład III. 44 g 4-acetyloammo-2,5-

dwuchloro-i-aminobenzenu miesza się W
młynie kulowym z wymaganą do dwuazo-
wania ilością roztworu azotynu i wodą na
papkę, poczem dwuazuje się wlewając do
48 cm3 kwasu solnego i 300 cm3 wody lo¬
dowej. Otrzymany roztwór dwuazowy pod¬
daje się reakcji z antymoninem, jak poda¬
no w przykładzie I.

W celu oczyszczenia otrzymanego
związku zawiesza się surowy kwas 4-ace-
tyloamino-2,5- dwuchlorobenzeno- 7-stibino-

wy w alkoholu metylowym, rozpuszcza go
się zapomocą małej ilości roztworu amo¬
niakalnego i wytrąca eterem, jako sól a-
monową. Przedstawia ona biały proszek,
rozpuszczający się łatwo w wodzie; jej
wodny roztwór posiada odczyn obojętny.

Przykład IV. 18 g 3-acetyloamino-6-
metoksy-/-aminobenzenu dwuazuje się w
sposób zwykły i poddaje reakcji z roztwo¬
rem antymoninu, otrzymanego według
przykładu I, z 15 g trójtlenku antymonu.
Wydzielenie i oczyszczenie kwasu 3-acety-
loamino-6-metoksybenzeno - 1 - stibinowe¬
go odbywa się jak w przykładach po¬
przednich. W celu wydzielenia związku
można roztwór, nasycony kwasem węglo¬
wym, poddać działaniu podsiarczynu so¬
dowego, a wytworzony antymonylobenzen
odsączyć i utlenić nadtlenkiem wodoru na
kwas stibinowy. Przedstawia on prawie
biały proszek, rozpuszczający się bardzo
łatwo w alkaljach rozcieńczonych i amo~
njaku.

Przykład V. 22 g chlorowodorku 3-gli-
koliloamino-6-okly-i-aminobenzenu, otrzy¬
manego przez stapianie 2-nitro-4-aminofe-
nolu z kwasem glikolowym i przez następ¬
ną redukcję grupy nitrowej dwuazuje się
i poddaje reakcji z roztworem antymoai-
nu otrzymanym według przykładu I z 15 g
trójtlenku antymonowego.

Kwas 3-glikoliloamino-6-oksybenzeno-
/-stibinowy jest proszkiem białym, rozpu¬
szczającym się łatwo w alkaljach.

Przykład VI. 23,5 g chlorowodorku 4-
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acetyioamino-3-metoksy-6-metylo - 1 - aml-
nobenzenu (otrzymanego z 4-acetylo-amino-
3-metoksy-6-metylo-i-nitrobenzenu zapo-
mocą katalitycznej redukcji grupy nitrowej)
dwuazuje się, jak opisano w przykładach
poprzednich, i poddaje reakcji z antymoni-
nem. Oczyszczanie kwasu 4-acetyloamino-
3 - metoksy-6-metylobenzeno-i-stibinowego,
jak również i wytwarzanie jego soli, odby¬
wa się najlepiej przez rozpuszczanie w al¬
koholu metylowym i przez wytrącanie ete¬
rem.

Zastrzeżenia patentowe.

1. Sposób otrzymywania kwasów acy-
loaminobenzeno-stibinowych, mających w
pierścieniu benzenowym, a mianowicie w
położeniu orto względem reszty kwasu sti-
binowego, grupę podstawioną, nie będącą
grupą acyloaminową, np. OH, OCHs, CHZ
lub chlorowiec, znamienny tern, że aroma¬
tyczne zasady o ogólnym wzorze:

NH2

w którym jeden Y oznacza wodór, a drugi
Y — dowolną grupę podstawioną, jak np.
OH, OCH3, CHS lub chlorowiec, jeden X
zaś grupę acyloaminową, a oba pozostałe
X wodór lub dowolną grupę podstawioną,
dwuazuje się w sposób znany i poddaje
reakcji z antymoninem.

2. Sposób według zastrz. 1, znamien¬
ny tern, że aromatyczne kwasy stibinowe o
ogólnym wzorze:

. * SbO^H^

I i
I

w którym jeden Y oznacza wodór, a drugi
Y—dowolną grupę podstawioną, np. OH,
OCH3, CHZ lub chlorowiec, jeden X* zaś
grupę aminową, a oba pozostałe X* wodór
lub dowolną grupę podstawioną, acyluje się
w sposób znany.

I. G. Fairben ind ust rie
Aktiengesellscha f t.

Zastępca: K. Czempiński,
rzecznik patentowy.

Dl-uk L. Bogusławskiego I Ski, Warszaw*.
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