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-fioil de ‘tomar por via orel debido & su ssbor extraordina-

riemente amargo. Otras sales orgédnicas conocidas tienen cl

Es un polvo'estable, aunque anorfo, y estd casl exento de

sabor ¥y olor. Por lo tanto, puede ser tomado muy fécilmen-

mbdicos.
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La presente invencibn se reficre a un procedimicnto

para la preparacién de N-n-butiltanato de escopolamina.

Los li=n~-butilhalogenuros de escopolamina de féruu~

le general
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donde X representa wn dtomo de halégeno,‘son conocidos cono
intensos agentes antiaspasqédiooé con menos efectos perjqu'
ciales y el N-n-butilbromuro de cacopolamina -es habitualmen
te. empleado para el tratamiento médico. Sin embargo, el li=-

n-butilbromuro de cscopolamina tiene el defecto de sor di-

defecto de ser diffciles de procesar en forma de polvo es-
table. ’
Ia_presente invencibn proporciona una nueva sal orgi+t

nica de escopolamina, el f-n-butiltenato de escopolamina.:

te por los pacientes. Adeumds, no es inferior al N-n-butil-

bromuro de escopolamine on cuanto & sus efectos antiespas-

El N-n-butiltenato de escopolesmine es preparado de
acuerdo con el procedimiento de esta. invencién disolviendo
primero dcido tdnico en wa solucién alcalina o de sl aiqg
lina y degpués agregando en pbrciones g la solucibn, con
sgitacién, una solucién acuosa de N—n—bdtilhalpgenuro de

escopolamina. Ia mezcla de reaccidn se deja en reposo en
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nico ge utilize en une proporcién de 1 a 6 veces el peso

'y da una reaccibén de Bellstein negativa. El espectro de
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frio. A continuacién se desprecia cl liquido que sobrenada

y el regiduo se lava con ague destilada repetidas veces
pare geparar el exceso de dcido tdnico. £l precipitado re-
sultante se recupera por filtracién y se seca, con lo que
ge obtiene el H-n-butiltenato de escopolawninag deseado.

Ia solucibn acuosa de li-n~butilhalogenuro de escopo-

:

lemina, que es el matorial do partida del procedimiento de
esta invencibén, tiene un pH de 7,0 anroximadamente, mientrag
que la solucién acuosa de dcido tdunico tiene un pH de 3,3
aproxisadauwentes Como es convenlcnte que en la reaccidn de
esta invencién se mantenga la wezcla de reaccidn a un valor
del pH neutro o ligeramente dcido, se agrega con'antelacién
un élcali o una sal alecalina a2l medio de reaccién. El me-
jor resultado se obtienc cuando la reaccidn se completa a
un pH de 6,0—6,5; Sin ombargo, cste vélor del pH no es ne=
cesariemente critico para el procedimiento de esgta invencit

Como dlcali o sal alcaline agregedos al medio de
recaccién paré el ajuste o control del -valor de su pH, pue-

de emplearse cualguier dicali o sal alcalina,

+ in el procedimicnto de ¢sta invencidn, el dcido td-~

del H-n~butilhalogonuro de cscopolamina y preferibleumente
de 1 a 3 veces y més especialmente de 1,2 veces.
L) Hen-butiltenato de cscopolamina asi producldo

tienc wun punto de fusién de 165-175°C (con descouposicién)

absorcibén infrarroja prosente unae clara diferencia entre
el producto y el compuesto de partida y el andlisis cuenti-
tativo indica que el producto contiene 34~39 % en peso de

n~butilescorolamina.,
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co se ajusta a pH 6,0 aproximadamente ncdiante una solu-

'y ge seca, con lo que se obbtiene un polvo blanco o castaiio
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Por lo tento, os evidente que cl dtomo de halbgeno

del Nen-butilhalogenuro de escopolanina he sido sustituido
por el resto de dcido tdnico para former una sal cuaterna=
ria estable, el N-n-butiltanato de escopolanina.

EJEMPLQ

Une solucidén acuosa conteniendo 4,0 g de dcido téni~-

cibn acuosa al 10 ¢ do acetato sédicos A la solucién resul-
tante se a«regé gradualmente wag solucibn acuosa contenien-
do 4,4 g de N-n-butilbrowmuro de ¢scopolamina. bl precipite~

do formado s¢ recoge por filtracibén, se lava.bien con agua

claro.-

L1 andlisis cuantitativo indica quou el producto con-
tiene alrededor del 34~39 ¢ on peso de n-butilescopolamina.
kste valor es constante incluso sunque sec alteren les pro-
porcioncs de los materiales de partida.

£l producﬁo tienc un punto de fusidn de 16%-171°C
(con descomposicibn).

1 rcsumen, la Patente Ge Invencién que se solicita
deberd recser sobre las siguicntes: ‘

REIVINDICACIONES

1.~ Mejoras introducidas en un procedimiento para 13
preparacién de N-n-butiltanato de escopolamina, caracteri-
zades dichas mejoras porque consisten en hacer reaccionar
un H-n-butilhalogenuro de escopolamina con Acido ténico o
con una sal del mismo en una proporcidn de 1 a 6 veces el
peso-del N-n-butilhalogenuro de escopolamina en agua como
disolvente o un valor de pH neutro o ligeramente Acido.

UG

2,- Se reivindica por ultimo, como objeto sobre el
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que ha de recaer la patente de invencién que se solicita:
MEJORAS INTRODUCIDAS EN UN FROCEDIMLENTO PARA LA PREPARA-
CION DE N-n-BUTIILANATO DE ESCOPOLAMINA.

Todo conforme queda descrito y reivindicado en la
presente Memoria descriptiva, que consta de cinco péginas
mecanografiadas. |

Madrid, 17 de diciembre 1.970

BERNARDO UNGRIA
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