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M E II O R 1 A D E S O R 1 P T 1 V A

que ae acompaña

a la  so lic itu d  de

Una BAT.3ÍTB DE INVENCION, por VEINTE Aî OS en ESPAÍiA

a favor de

BRISTOL LABOR A'TOIdLEB INC. , re a id  en te en SYRACUSE 1 -

$

-N .Y .

(Estados Unidos) Thompson Roed

por

PROCEDIMIEN'X) PARA OBTENER SANEE DE AU1NO ORGANICAS

Con prio ridad  de l a  so lic itu d  en Estados Unidos se r  

n^.211.438 del 16 de Febrero de 1951.



5

10

15

20

25

30

í 99246
tMsfgpp!Mtigg¡H

hil presente invento se re fie re  a nueves sa les de amino

de p en ic ilin a .

Les nuevas sales del presente invento corresponden 

a la  siguiente fórmula general

en la  cual K*í, Rg, Rg y R^, son miembros de la  d a se  que 

consiste en hidrógeno y a lqu ilo  ba jo ; es un miembro de 

la  clase que consiste en hidrógeno e hidroxy; y "Pen" 

se r e f i e r e  a l rad ica l de pen ic ilina  ácida o una mitad ac­

tiva de la  misma, capas de formar una sa l adicional con el 

amino antes citado.

„ueda entendido que en lo s  casos en lo s  cueles y 

no son idénticos, existen dos átomos de carbono asim étricos. 

Sin embargo, e l invento no se lim ita  a isómeros determina­

dos, sino que comprende todos lo s  isómeros p os ib le s .

Las sa les de amino de pen ic ilin a  del presente inven­

to , son capaces de e je rce r una acción an tib ió tica  reposito - 

r ia  prolongada.

Una comprensión más amplia del invento se consigue 

mediante referencia a lo s  ejemplos sigu ien tes:

EJRMPLO I

-  LLF'RNIL- ¿3 -  HlDROXlRf IL#IINO 3RL Dh PLH1C1L1NL

.
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HO-O-H

A 0,48 g de^ . , ^  - d i f e n i l -  -  h idraxietilam ino  

hidrocloruro d isue lto  en 6 mi. de agua d estilad a , se agre­

gó una solución conteniendo 1 g de sodio p en ic ilin a  G en 

4 mi# de agua. Se revo lv ió  bien dicha solución precip itán ­

dose un ace ite . Rayando y agitándolos se formaron c r is ta ­

le s .  Después de haberse quedado durante media hora en un 

baño de h ie lo , lo s  o ris ta le s  se separaron por f i lt r a c ió n  

y se secaron en un secador por vacio .

Un ensayo d ió  por resultado una potencia de 1207 u./mg 

y una so lub ilid ad  en agua de 6630 u ./n l.

EJEMPLO I I

-  DIF IJIL -^ -HIDROXY-N-MEnLETILAMINO SAL DE PENICIUI&

HO-O-H
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A 0,46 g de ^   ̂ -  d i f e n i l - ^  -  hidroxy-N-m etileti^

lamino h idroc lo ride  d isue lto  en 5,5 mi. de agua, se agre­

gó una solución de 1 g de sodio pen ic ilin a  0 en 4 mi. de 

agua. El aceite precipitado se convirtió  en c r is ta le s  bajo  

la  acción de rayado y agitación . Los c r is ta le s  se apartaron  

por f i lt r a c ió n  y se secaron en vac ío .

EJEMPLO 111

-DINENILETILAIRNO SAL DE PENICILINA

. len

Una solución de 1,5 g de sodio p en ic ilin a  O en 5 mi. 

de agua, se agregó a una solución de 1 g de ^  -d ife n i-  

letilam ino h idrocloride  en 7 mi. de agua, la  agitación y 

rayado de la  solución produjo c r is ta le s  que se f i lt ra ro n  

y se secaron en vacío.

EJEMPLO IV

C* , ^  -  DIFENIL-^ -  H1DR0XIPR0PIL AJ.'ÜNO SAL DE PENICILINA

. Pen



A 0,30 g de<< , i  -d i f e n i l -  ^  -hidroxipropilam ino hidro- 

cloride en 6 mi. de agua se agregó una solución de 1 g . 

de sodio p en ic ilin a  G, d ioue lta  en 4 mi de agua, ül aceite 

precip itado, a l se r  agitado, se convirtió  en c ris ta le s  

mediante rayado. Los c r is ta le s  se f i lt r a ro n  y fueron colo­

cados en un desecador a l v a d o .

LJLMPLO V

<< -  DIFENIL- / -HKRkCKY-N,N-DILT1LETILAIHN0 LAL DE PEN10]

1-1- C -OH

) ^2^8
IIC-N

) CgHe

Pen

A 0,70 g de ^  , -  d ifen il-,^  -h idroxy-N , N -d ie t i le -

tilam ino h id roc lo ride  en 9 mi. de agua, se agregaron 2 g . 

de sodio p en ic ilin a  G d isue lto  en 8 mi de agua. El aceite  

precipitado se convirtió  en reposo en c r is ta le s  mediante 

rayado. Dichos c r is ta le s  se f i l t r a r o n  y secaron en vacio.

Aunque e l presente invento haya sido descrito  con 

re ferencia  p a rt icu la r  a la s  sa les  de amino de pen ic ilin a  G, 

quedanentendido que la s  sa les  de rmino de otras pen ic ilin as  

entran también dentro del marco del invento; como ejemplos 

se pueden c ita r  l a  pen io ilina  G, X dih idro F y K.

!

N O T A

En resumen: La Patente de Invención cigro reg istro  se 

s o lic it a ,  reoaerá sobre la s  reivindicaciones sigu ientes:

1) Procedimiento pare obtener sa les de amino orgánicas, 

caracterizado porque comprende l a  u t iliz a c ió n  de una sa l 

de pen io ilina  y un amino, cuyo amino corresponde a la  fó r -
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j según ls. cual 3-̂  es un miembro de la  clase que consiste

! de hidrogeno y a lq u ilo ; R„ es un miembro de la  clase que 
[ <*
! consiste de hidrogeno y a lq u ilo ; es un miembro de la  

i clase que consiste de hidrógeno y a lq u ilo ; ¡rQ es un miembro

I de la  clase que consiste de 

' de 1 a 6 inclusives átomos

hidrógeno y a lqu ilo  

de carbono; y Rp- es

con ten.!, endo 

un miem­

bro de la  clase que consiste de hidrógeno e hidroxy.

2) Procedimiento, según la  reivindicación  1 , caracteri­

zado porque comprende la  u t iliz ac ió n  de una sa l de pen ici­

l in a  G y x , d - d i f e n i l -  * -h id rox ietilam ino .

3) Procedimiento, según la  reivindicación  1, caracteriza - 

¡ do porque comprende la  u t iliz ac ió n  de una sa l de pen ic i-

} lin a  i  y x. , - d i f e n i l -  , -hidroxy-N-m ctietilam ino.

4) procedimiento, según la  reiv indicación  1, caracteri­

zado porque comprende la  u t iliz ac ió n  de una s a l de pen ic i-

i
i

l in a  G y  ̂ , o -d ife n ile t ila m in o ,

5) Procedimiento, según l a  reivindicación 1, caracteri­

zado porque comprende la  u t iliz ac ió n  de una sa l de pen ici­

lin a  -G y -x , j  - d i f e n i l -  f-h idroxypropilam ino.

6) Procedimiento, según la  re iv ind icación  1, caracteriza ­

do porque comprende la  u t ilizac ió n  de una sa l de pen ic i­

l in a  G y x , - d i f e n i l -  -h i dr oxy-K, N -  di e ti 1 e t i lamino .
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7) 3e re iv ind ica , por último, como objeto sobre e l que 

ha de recaer la  latente de Invención que se s o lio it a ,  PRO-

CPDIHIEN10 PARA OBTENER SAÚLES DE AM1N0 ORGANICAS.

lodo conforme queda descrito  en la  presente Memoria, 

que consta de s ie te  páginas e scritas  a máquina por una so­

lé  cara.

Madrid, 16 de Agosto de 1961 

ALFONSO UIGK1A
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