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El presente invento tiene por objeto la pro-

“duceidbn industrial de alfa-ceboglutarato de piridoxamina
v sus derivados.

Estos compuestos tienen por férmula general:

coox coox
- = = W - CH
H,0H 011 I?CH SOH CH,
N
coo @
T IT

' Ya que I se isomeriza fécilmente a II y en donde X es hi-
' drbgeno, metales alcalinos o alcalino-térreos o bases orgd
inicas. A
i El método general de sintesis de estos compueg
;tos estd fundamentado en la disolucidn en caliente por se
! parado del &cido y la base, en la menor cantidad de wn di-
" solvente apropiado, mezcléndolos a continuacibn, La meze- |
icla se enfria, o se concentra segin el tipo de disolvente’
empleado o, incluso, puede precipitarse la sal con un di

. solvente apropiado, .

‘ La sal puede utilizarse como tai, o puede di--
;solverse en agua y neutralizarse con bases orgdnicas o
Zinorgénicas, precipiténdose las sales dobles a continua-

; cidn.,

. EIEMPIO:

| Aunque la reaccién se ha llevado a cabo en el

 geno de diversos disolventes, tanto orgéinicos como inor- !

-2 -



378872

génicos, se citard como ejemplo la efectuada en etanol

por ser este disolvente uno de los mejores.
146,10 gramos ( 1 mol. ) de 4cido alfa-ceto-
; glutirico se disuelven en 300 ml. de etanol caliente y se
5 ' agregan sobre una disolucidn tambidn caliente de 168,0
; gramos ( 1 mol. ) de piridoxamina en 550 ml, de etanol.
' Ia mezcla se calienta a ebullicidn ¥ si es necesario se
filtra a esta bemperatura, para eliminar, si existiera,
3 algfin sélido en suspensidn. La disolucién se zuarda en
10 énevera vy al dfa siguiente se filtra. Los rendimientos og
% cilan entre el 52 y el 75% aunque se puede aumentar la
- precipitacidn por adicidn de éter.
‘ La purificacibn del producto para anilisis se

i

élleva a cabo por cristalizacidn en etanol.

15 | Andlisis del alfa-cetoglutarato de piridoxamina:
1
% Este producto cristaliza con dos moléculas de.
| ,

i agua, por lo que tendrd de férmula molecular

i 013H16N206’2H20
§ Calculado para 013H26N208:
20 L C.-47,00; H,-6,02; N,-8,44
Encontrado

C.~47,20; H,-6,00; N,-8,54
stpectro RMN (DZO).~ Aparecen bandas que corresponden a
'1la mezcla de los isdmeros. AT = 7,40 - 8,12 Aparecen una
25 gerie de bandas que se asignan al grupo metilo de pirido-
?xamina vy metilenos del &cido. &4 € = 6,30 aparece un tri-
!plete que corresponde a un hidrégeno terciario unido a |
gun metileno, a un nitrdgeno y al grupo carboxilo. A€ =
i5,75 aparece una banda sencilla que se asigna al CH puen
30 Ete entre el nitrbgeno alifdtico y el anillo de piridina.
4,70, |
: !
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AT = 4,92 y 5,40 aparecen los hidrdgenos de grupos m%~
tilénicos unidos al anillo de piridina., A T= 1,92 aﬁi
rece el hidrdgeno alfa-piridinico. Todos los valores§
T en pe.p.i. '
EL producto es un sélido formado por
cristales de color amarillo. P.T = 163-1642C (sin co-i
rregir). BEs soluble en aguay en dioholes de bajo peso |
molecular (en caliente) y muy poco en disolventes de

!
i

baja o ninguna polaridad. Con cloruro férrico da un co
|

lor rojo pardo. i
El producto obtenido por este método es
nuevo, a juiclo del solicitante y a las aplicaciones
especificas a que estd destinado tiene las ventajas de
su gran tolerancia, potente actividad farmacoldgica y

fdeil solubilidad en agua.

REIVINDICACIONES

Los puntos de invencidn, propis y nueva,
que se presentan para que sean objeto de esta solicitud
de Patente de Invencidn en Espafia, por VEINTE afios,
Json los siguientes:

1.~ Un método de obtencidn de alfa-ceto-
glutarato de piridoxamina y sus derivados, de fdrmula
general
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jdonde X es hidrdgeno, un metal alcalino o alcalino térreo
5 una base orgénica, caracterizado porque se disuelven por
;separado el 4cido y la base en la menor cantidad posible
ide un disolvente apropiado, orginico o inorgénico, mez-
Ecléndolos a continuacidn; se enfria o se concentra la mez
gcla, segln el disolvente empleado e incluso se precipita
Ela sal con un disolvente adecuado, obteniéndose una mez-
?cla de los dos isdmeros representados por las férmulas I)
¥ II).

| 2.~ Un método segin la reivindicacidn 1, ca-

‘racterizado porque el disolvente empleado es etanol.
| 3.~ Un método de obtencidén de alfa~cetogluta-
érato de piridoxamina y sus derivados.
q Tal y como se ha descrito en la Memoria que
gaiﬁg ede y para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de cinco hojas escritas a

péquina por una sola cara.
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