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PATENTE Dk INVENCION
a favor de

IABORATORIOS LIADE S.A., de nacionalidad espafiola, residente

en Madrid, Josquin Costa ng 26, por: "PROCEDIMIENTO DE OBTEN

CION DE UNA SAL SOLUBLE DEL ACIDO ACETIL SALICILICO"

Memoria deseriptiva

El objeto de esta invencidén es el de sintetizar una
sal del dcido acetilsalicflico con el aminodcido bdsico lisina,
de férmula

- + T - - - -
€00 H3N —GH2-0H2 cH, CH2 9H+090H
NH3 00C
GH3~COO-
-OCO~CH3

que se caracteriza por su nolable solubilidad en Hzo, y que so -
bre lo ya existente tieme las siguientes ventajas:

a) El acetilsalicilato de lisina posee actividades analgé

sicas, antiinflamatorias, antipirélicas y antirreumdticas y en
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general todo el espectro farmacolégico del deido acetilsali-

PR

eflico.

b) Ia gran ventaja de este producto sobre otros andlogos
es su buena solubilidad en agua, permitiendo as{ la adminis-
tracién parenteral, y evitando los grandes transtornos gédsiri
cos producidos con la terapéutica salicilica.

¢) Administrado por via oral y debido a su perfecta so-
lubilidad se evitan las grandes concentraciones de producto
en algunos puntos de la mucosa, y. evitandose por tanto la apa

ricién de Glceras y gastritis, tan frecuentes tras la adminig

tracidn prolongada de salicilicos.

d) sdministrado por via oral, dadz su gran solubilidad,
se alocanzan niveles hemdticos elevados en solo algumos minu-
tos. |

e) La DI 50 tanto por via oral como parsnteral es muy
elevada lo gque permite un campo de manejabilidad terapdutioca
superior al de los otros derivados salicilicos.

Ll proceso mediante el cual se une el deido acetil
salicflico al aminodcido bdsico llisina se lleva a cabo disol-
viendo la lisina base en H20 y adiclonando sobre ésts disolu-
cidn, el 4cido acetilsalicilico disuelto en diversos alcoholes
como etanol, propanol; isopropanol.o terc. butanol. Disolvien-
dc la aspirina en estos alcoholes se evita la desacetilacidn
pareial del 4cido aceéilsalicilico. Por otra parte se ha po~

dido comprobar que & diferencia de otras sales de aspirina que
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hidrolizan mds facilmente que la aspirina misma, esta nueva
sal ée desacetila solamente en condiciones enérgicas, ebulll
cibén prolongada con H20, dcidos fuertes, 6 alealis ete.

. Ia nueva sal cristaliza en agua isopropanol 1:7, ¥
tiene un punto de fusién de 2588 C. '

El acetilsalicilato de lisina presenta un espectro
ultravioleta caracteristico con méximos a 229 m}Ay 276 mvk.
Por el método de Trinder's se ha determinado el contenido de
aspirina por mol, resultando ser %60,4 g (71,14%). Presenta
bandas caracteristicas en el infrarrojo.

Ejemplo

1,4 g (0,01 mol) de lisina base son disueltos en
3 ecc. de agua destilada caliehte, se aliaden con buena agita-
eién 3,6 g (0,02 moles) de deido acetilsalicilico en 20 cc.
de alcohol isopropilico. Se agita durante 30 minutos y se de-
ja enfriar en nevera. El acetilsalicilato de lisina cristali-

zg en forma de placas paralelepipedicas de punto de fusidn 2588

REIVINDICACIONES

1l).~ Procedimiento de obtencidén de una sal soluble
del decido acetil salieilico, caracterizado porgue el dcido ace
tilsalieilico es unido al aminodecido bdsico ligina,

2).~ Procedimiento segln la reivindicacién anterior,
caracterizado porque el compuesto acetilsalicllato de lisina
ge obtiene mediante disolucidén de lisina base en agua.

3)«~ Procedimiento seglin lasreivindicaciones anterio



65

70

7385222

res, caracterizado porqué el 4dcido acetilsalieilico es =o-~
metido, antes de la salificacidén, a uh proceso de disolucion
en alcohol.

4) .~ Procedimiento seglin las reivindicaciones ante-
riores, caracterizado porgue los alcoholes usados preferen-
temente son etanol,n-propanocl, isgopropanol ¢ tere. butanol.

5).- Procedimiento segin las reivindlcaciones ante-
riores, caracterizado porque el porcentaje de dcido acetilsa-
licilico en la sal es de un 71% aproximadamente.

b) .= "PROCEDIMIENTO DE UBTEWCION DE UNA SAL SOLUBLE
DEL ACIDO ACEPRILSALICILICO"

Este memoria consta de 4 hojas foliadas y mecanogra-

fiadas por un solo lado de sus caras.

Madrid, 5 de noviembre 1970
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