
MEMORIA DESCRIPTIVA

que se presenta para unir a la  so lic itu d

de

P A T E N T E  DE  I N V E N C I O N

t  ^ fcumulada e l 3 de Diciembre de 1962, con e l ns 283.027
) ^
+ en

E S P A Ñ A  
por VEINTE años

a nombre de: L'EQUILIBRE BIO1001 QUE, entidad francesa, es­

tablecida en: Amilly, cerca de Montargis (Loiret), Francia, 

por:
"UN PROCEDBÍIENTO DE PREPARACION DEL ASPARTATO DE PIRIDOXI- 

NA"

La invención tiene por objeto un procedimiento de 

preparación del aspartato de piridoxina.

E l aspartato de piridoxina es un compuesto nuevo, 

químicamente definido, de. fórmula bruta: y de

5 fórmula desarrollada:
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Por consiguiente, tiene un peso molecular de 301,27 

y su contenido en nitrógeno es de 9, 29%*

Se presenta en forma de un polvo m icrocristalino, 

de color blanco crema, soluble en agua, poco soluble en 

alcohol, en acetona, en éter y en benceno. El punto de fu­

sión poco definido comienza entre 140 y 1453 C. Una solu­

ción acuosa a l  10% presenta un pH de 4,6 a  5.

E l aspartato de piridoxina es u tiliz ab le  en tera­

péutica, como desfatigante y tónico cardiaco, como apare­

cerá en lo que sigue.

E l procedimiento de preparación del aspartato de 

piridoxina según la  invención, e s notable especialmente 

porque consiste en neutralizar l a  piridoxina base median­

te  la  cantidad sensiblemente equimolecular de ácido aspár- 

t ic o . La reacción se efectúa en e l  seno de un disolvente, 

t a l  como agua, de donde:puede ser extraída la  sa l  buscada, 
bien sea por crista lizac ió n  después de la  concentración, 

o bien por precipitación por medio de un disolvente apro­

piado.
E l ejemplo siguiente i lu s t r a  la  invención.

EJEMPLO

30 Se disuelven 22,7 gramos de piridoxina base en 100

-  2 -



5

10

15

20

25

30

83027
mi de agua d estilad a  a l  baño maría en ebullición , se aña­

den después 17,41 gramos de ácido d -l-aspártico , y se ag i­

t a  hasta disolución. Se evapora la  solución a s í  obtenida 

hasta sequedad a baño maría, y se termina e l  secado a va­

cío sobre pentóxido de fó sfo ro .

E l aspartato de piridoxina a s i  obtenido puede ser 

caracterizado químicamente, además de por la  dosificación 

o contenido de nitrógeno según e l  método de Kjeldahl, por 

la s  reacciones de identificación  siguientes:

1 s /  Reacción de identidad del ácido aspártico con 

la  nlnhidrina

a) Reactivos

1 . -  solución de ninhidrina a l 0,1% en solución 

tampón a l  c itra to :

2 . -  tampón a l c itra to  : pH s= 5

ácido c ítr ico  21,01 g

solución normal de sosa 200 mi 

agua destilad a c. s .  1.000 mi 

b) Técnica

Se añaden a 5 mi de una solución a l  10% de as­

partato de piridoxina 5 mi de solución tamponada de nin­

hidrina a l  0,1%, y se calientan durante 5 minutos a l  ba¡- 

ño maría en ebullición; se ve aparecer una coloración vio­

le ta  púrpura carac te rística  del ácido aspártico .

2a/ Reacción de identidad de la  piridoxina con la  

2-6 descloroquinonaclorimida. 

a) Reactivos.

1R -  Reactivo propiamente dicho: solución de 

2-6 dicloroquinona clorimida a l  0,04% en i  so pro panol;

23 -  Solución tampón: pH 9,.4
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Cloruro amónico 160 g

amoníaco concentrado 160 mi
agua destilad a c .s *  1 l i tro

32 -  solución de ácido bórico a l  5% 

b) Tócnica

Introducir en 2 tubos de ensayo A y B:

A B

Aspartato de piridoxina aproximadament e 200'y  aproxi-

atadamente

200 "Y*

agua destilada 5 mi 5 mi
Solución tampón pH 9,4 2 mi 2 mi

Solución de ácido bórico 0 1 mi

Reactivo de ninhidrina 1 mi 1 mi

En e l  tubo A aparece una coloración azul que v ira  

rápidamente a l  verde sucio*

En e l tubo B, se tiene solamente una coloración ro­

sada*.
E l estudio farmacológico del aspartato de p iridoxi- 

na hace re sa lta r  la s  propiedades siguientes:

12/  Toxicidad.

Por v ía  in traperitoneal en e l  ratón, la  do­

s i s  le t a l  50 del aspartato de piridoxina se sitú a  en los 

alrededores de 3,2  gramos por k ilo .

22/ En la  zona cardiovascular del perro.

Por v ía  intravenosa este compuesto, a p artir  

de la  d osis de 15 mg por k ilo , aumenta la  d iferencia entre 

la  presión a is tó lic a  y la  presión d ia stó lic a *
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Sobre la  aurícula a is lad a  del conejo se advierte un 

ligero  aumento de la  amplitud para una concentración del 

compuesto de 1 x 10**^

33/ Acción sobre la  d iu resis y e l volumen renal.

En e l  perro, por v ía  intravenosa, en dosis 

de 10 mg/kilo, este  compuesto tiene tendencia a provocar 

una vasodilatación renal y un ligero  aumento de la  diure­

s i s .

43/ Acción sobre la  motilidad in te s t in a l.

Sobre e l  duodeno aislado del conejo se advier­

te  un ligero efecto de aumento de la  motilidad espontánea 

para la  concentración relativamente fuerte de 1 x 10**4

53/ Acción sobre la  fa t ig a .

Sobre una preparación a islad a  del nervio- 

frénico-diafragma de la  ra ta , e l  compuesto re tra sa  la  apa­

ric ión  de la  f a t ig a  provocada por 80 estimulaciones por mi­

nuto ̂

Por otra parte, este compuesto re trasa  e l agotamien­

to de la  ra ta  blanca en la  prueba de natación.

Este estudio farmacológico pone en evidencia la  ac­

ción esencialmente benéfica del aspartato de piridoxina en 

e l  dominio de la  f a t ig a , 'y  su acción tónico cardíaca que 

se aprovecha ventajosamente en la  terapéutica humana.-

En esta s indicaciones, este compuesto puede ser fo r­

mulado con lo s excipientes usuales apropiados;

-  en comprimidos, poción, gotas, jarabe, para la  adminis­

tración  por boca en una dosis cuotidiana de 250 a 1500 mg 
para e l  adulto.

-  en supositorios dosificados en 100 a 750 mg para la  ad­

ministración por v ía  re c ta l a razón de 2 a 3 supositorios
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- en ampollas dosificadas con 100 a 1000 mg de prinoipio 

activo en 3 a 10 mi de agua destilada o de otro vehículo 

administrabie por v ía  parenteral, inyectables a razón de 

2 a 4 ampollas por día.

Bien entendido que la  invención no e stá  limitada 

a lo s modos de puesta en práctica descritos, que no han 

sido dados más que a t ítu lo  de ejemplos.

Esta so licitud , que corresponde a las presentadas en 

Francia e l  4 de Diciembre: de 1961, bajo e l número 880.886 

y e l 28 de Febrero de 1962, bajo e l número 889.530, se 

acoge a lo s  beneficios del artículo 51 del vigente Estatu­

to sobre Propiedad In du stria l.

N O T A

Los puntos de invención propia y nueva, que se pre­

sentan para que sean objeto de esta  so lic itu d  de Patente 

de Invención en España, por VEINTE años, son lo s siguien­

te s :

1 . -  Un procedimiento de preparación del aspartato 
de piridoxina, caracterizado porque consiste en neutrali­

zar la  piridoxina base por la  cantidad sensiblemente equi- 

molecular de ácido aspártico .

2 . -  Un procedimiento según e l  punto 1, caracteriza­

do porque la  reacción se efectúa en e l seno de un d iso l­

vente, t a l  como agua, de donde es extraído e l aspartato

de pridoxina, ya sea por crista lizac ió n  después de la  con­

centración, ya por precipitación por medio de otro d iso l­
vente apropiado.
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3 .-  Un procedimiento de preparación del aspartato 

de piridoxina*

Tal y como se ha descrito  en la  Memoria que antece­

de y para lo s f in e s  que se han especificado.
E sta  Memoria consta de sie te  hojas e sc r ita s  a má­

quina por una so la  cara.
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