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Que se pregenta para unir a la solicitud
de
PATwETE DE INT HODUGCION
formulsda el 24 de Diclembre de 1960, com el N¢ 2634559
en |
Bgbaa
por DIEZ allos
& nonbre de CARL HEINE BUBA CHEILSCH PHARMAZEURISCHE FASRIK,
entidad alewnsna, esitsblecida en Bupener Strasse 159, Koln-
Braunsfeld, nepiblics Federal ilemana, pors:
UM PROCEDTH I 00 PAKA LA PROPAUACION DR EMIUISIONES
DE FO3ZATIDOS"
£l presente invento se refiere a la preparacidn de emul-
siones de fosfitides en alcohol zcuoso.
Para 4 preparar emuloiones con un tanto por ciento elevado
de fogfdtidos en alcohol acuoso, el procedimiento que se ha lle- f
5 vado a cabo hasta albora consiste en ailudir el fosfdbido, con. T
aglbacidn cmstante, a une solucidn fusrtemente calentada de al-
conol en sgua, conteniendo diche solucidn por 10 menos 56y peIo
no més del 354, de un hidrato de csrbono. Como nlurutos de cal-
bono pueden boumarse en congideracidn los siguwientes: monosacd-
10 ridos, como las pentosas y hexosas, disacdridos, como la saca=
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rosa, maltosa y lactosa y polisacéridos, como el elmiddn. kie-

disnte este procedimiento, pueden preparsrse e&mlsio_ﬁes gue ten-
gen un coatenido de heste 155 de fogfdtido y uns conceni:r@ién
de alcchol de 5-25%.

Je ha descublerio que la esta‘bilidad de las eumleiones,
ovtenidzs de acuerdo can el procedimiento antes Gescrito, que
tengan un peso especifico mayor de 1,0, varda sezin el conbe-
nido en zrasa neutra del foafdtido; los fosfdbidos puros pro-
ducen emulsiones inestsbles, mientrss que los fosfdtidos que
tengan wn pequeiio contenido en grasa neutra, conducen s emulsio-
nes estables. Bste canporiamiento veriavle de los fosfédtidos
es debido al hecho de gque las particulas finas de fosfdtidos se

recubren con ls srasa neubra, en forma de pelicula muy delga~-

“da, que cubre los grupos hidrdfobos de las moldculas de fosfé-

tido v hace posible, asi, la preparscibn de emulisiones estable
de foefdtido con un tanto por ciento elevado.

Bl procedimiento del invento se lleva a cabo, preferen—
temente, convirtiendo los fosfétidos en emulsidn-segin se indi-
cd anteriormente-, con aquellas grasas neubras con las que se
encuentran asociados en la nsturaleza. Dicha grasa neutra se
gfiade al fosfétido que e emulsifica, o, bion, el fosfédtido se
libersa de modo incompleto, durante su preparacidn, de la gre-
ga neutra adherida al mismo. Por ejemplo, se procede afladien~
do al foefdtido, por ecjemplo, la lecitina que naya de ser emul-
gificeda, una pequeiia cantidad del aceite gue haya sido extrai-
do por acetona de la lecitina bruta; o, bien, durante la pre-
paracidn de la lecitina bruta, se lleva a cabe incompletamente
la extraccidn con acetona,

De preferencia, el alcohol acuoso empleado en el proce-—

dimiento, de acuerdo con el presente invento, no contiene nds
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Para la preparacibn de una emulsidn estable, e ha encon-
trado que es, particularmente adecuadsa, una cancidad de gfasa
en el intervalo de 0,5-5%, calculada can respecto al fosfdti-
de g esulsificar. De preferencia, las emulsiones resultantes
contienen, por lo menos, 5. de fogfitido.

mntre los fosfaticos se incluyen los esteres de log di-
ferentes dcidos carboxilicos alifdticos, saturados y no satu-
rados, que tengan wn ndwero de étcmoé de carvono de 16 a 26,
con un slcohol al gue se halle urida una base nitrogenada,:co—
20 la colina o colaaina, por medio de un resto de 4cido foufé-
rico. #1 fosfdtido, que existe nis frecuentemente es la nature-
leza, es la lecitina, un glicerofosfdtide. Zn relacidn wn es-
to, la colin- y colaminlecitins (conovcida bembida como cefali~
ne) se distinguen poryue la base nitrogenada, unida por el res—
10 de dcido fosidrico, es colina o colamina. ¥l nfmero de leci-
tines aumenta todavia por la powibilidad de que el resto de
fcido fosférico gue lleva la base nitrogenads pueda encontrar-
se en la posiecidén 2 6 3 del resto de glicerina. Los otros dos
grupos nidroxilo del resto de gliceriné, eg decir, las posicio-
nes 1y 361y 2 pueden hallerse esterificados, uno o mabes,
por fcidos sreos saturados o no zaturados, gue tengan un nime-
ro de dtomos de carbono de 16 o 26. En el cuso de dos deidwe
grosog, ésbos son nomelmente de tipos diferentes y uno de ellos .
5 no satursdo; en relacidn con esto, lncluso para una cen fi-
dad determinade de lecitiva, las propbrciones de dcidos sabtu-

rados y nc sebturados pueden variar en un amplioc intervalo.

Bjemplo 1

130 g de colina~colmmine~lecitine exenta de grasa se emul-
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ican en 1000 cc de una go¢uclon calentaaa @ 80°C de 80 g
de dextross, en alcohol etilico acuoso sl 5%, por ‘medio de wn
aparato de agitacidn g ropisio. Una vez completa la adicidn,
se continda la egitacidn durante otrog 5 minutos. Ie emulsidu

resultante se encuentra, sin eunbargo, que es inestable.

fijemplo 2

Jperando de acuerdo con el ejemplo 1, pero allsdiendo si-

multdnesuente, junto con la lecitineg, aproximsdemente, 1 g del

aceite conterido en la lecitina bruta, se obbiene una emulsidn
conpletavente egiable coun un porcentaje elevado. Bl tamaiio de
particula de la lecitina en la emulsidn se encuenira entre 0,03

y 0,06 m. El peso especirico de la eumlsién es mayor que L.

Bjemplo 3

150 g de lecitvina desengresada de modo inconpleto, con
w contenido en aceite, de aproximadamente 25, sesladen en pe-
queflaz porciones ¥ con a@ﬁﬁaciéh & una solucibn, calentadu a
700, de 20 g de sacarosa y 100 g de destrosa en'14eo ce de
aléohol acuoso al 15% y se agitd dursnte 8 minutos. Se obivo
una emulsidn combletamente egtable con un pofcentaje elevado.
51 tamelio de particula de la lecitina en la emulsidn se euncuen—
tra entre 0,03 ¥y 0,0G/u.‘El peso especifice de la emulsibn es

mayor de 1, |

-has emulsiones ob tenidas de acuwrdo con el presenbe iii-~
vento pueden utilizarﬁe en wna gradl variedad de campos para ma-
chas aplicaciones diferentes, por ejemplo, como tdénicos para
el tratamiento de la anemia, y alecciones nervioses y, asimis-
mno, terapduticsmente para el tratamiento de desarreslos hepé-

ticos ¥ cardiacos
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Ios guwirtos de inveneidn propis, no hueva, pero no esta—
blecida, practicada ni divulguds en Hspalia, gque g€ presenten
pare gue sean objeto de esta Yatente de Introduccidn, por LIEZ
afios, s los siguientes:

1¢.~ Un procedimiento paie la preperacidn de emulsiones
estables de Toofitidos, gue comnrende agitar un fosfétido ¥

una gresa beutra en uns cantidad de aproximcdamente 0,5 a 5% en

peso del fosfdiido, en una solucidn acuosa de ayroxinsdaman te

08 C, cue canbiene aproximadamente 5 a 25¢ de alcohol eti-

co

C a
lico y un carbonidrato, empledndose dicho carbohidrubto en una
cantidad de aproximadamente 6 a 35% en peso y empledndose dicho
fosfétido en una cantidad de aproximadamente 5 a 15 en peso
de la emulsidn.

28,= Bl procecimiento del punto 12, en el cual dicho car-
bohidrato ez wn monosacdrido elegzido dei crapo conglizstente en
pentosas y hexosas.

3¢,~ 2L procedimiento del punto 1¢, en el cual dicho car—
hohidrato es un disacdrido elegido del ;ﬁ;rrupo consist@rl;e en o~
carosea, naltosa y lactoza.

42— B1 procedimiento del punto 1%, en el cual dicho car-
hopidrato es almiddn.

5¢.~ Bl vrocediniento del punto 1¢, en el cual dicha gra-
sa neutra estd contenids en dicho fogfhsido.

6%e=- Un procedimiento para la preparscidn de emulsiones
de fosfétidos.

Tal y como se ha descrito en la Memoris que antecede y

coii log fines gue se han especificado.
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