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INVENCION

por »PROCEDIMIENTO DE PREPARACION DE UNA SAL DE FOICODINA DE UN
ACIDO POLIESTIRENSUIFONICO-», a favor de la firma UNION QUIMICO-
FARMACEUTICA S.A.E. y Do JOSE SISTARE NOGUERA, ambos de nsciona=
lidad espafiolas, domiciliados respectivamente en BARCEIONA, Avda.
larqués de Argentera, 81 y Paseo Maragall, 170.

MEMORIA DESCRIPTIVA

Se ha considerado como muy importante, no solamenie la.
aceibn en sf ya conoeida de una determinada sustancia, en este
easo las Folcodina, alealolde sintetizado & partir de la morfina,
sino la forma de administraeién mds apropiada para que esta ae-
0ién sea lo mis positiva, siempre de acuerdo con las exigeneias
figiolégloas sobre la administracidn y absorcién de los medica-
mentos. BEn este caso conereto, se ha pretendido y conseguido lo-
grar wna aceién sostenida de la droga medisnte el producto o se-

rie de produetos objeto de la presente Pabtente.
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Es por todo ello que se ha elaborado una patente espe-
c{ficamente referida a la preparacibn de una sal de Folcodina,
mediante la interamidn de dos equivalentes de fcido y un equi-

valente de base. Tambien se pueden obtener sales neuntras o me=-

nos 4cidas.

Como substaneia 4cida se ha elegido espeaialmente una

resina sulfénica, concretamente un Zoido poliestirenopolisulff-

nieo,

Bstas sales tienen la propiedad de que la base no se
libera en medio écido,.de este modo hace posible su paso por el
estémago sin liberarse. Tampoco tiene lugar la liberaoiég en me-
dio neutro. Pero si_en medio aleslino y esta ;iberacidn tiene
lugar de una forma lenta, proporcional a la concentracifn del
4loali. Pero en medios ligeramente alealinos, como es el jugo
intestinal en el que la alcalinidad es muy baja (ph:7,5), la
liberaoién tiene lugar de una manera muy ;enta durante varias
horas. Este es el objeto de esta elaboracifén especial, gque ha-

cen a dichas substancias aptas para dar lugar a una aceifn sos-

tenids.

Con objeto de facilitar la explicacién se acompafian &
la presente memorisz los siguimntea ejemplos ilustrativos del ’

procedimiento de preparacién objeto de la presente patente de

invenoién:

Bjemplo l2.: Se preparan 100 grs. de resina (poliestiren-

sulfénioa) con una titulacidn de 3 miliequivalentes por gramo.
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Secada al sire (con un contenido en humedad constante). Se
combinan eon 30 gra. de Foloodina, que corresponden s 0,15
equivalentes. Ia resocién se hace en medio hidro-aloohélico,

con un contenido de agua del orden del 30%.

Una vez que la remcoidn ha terminedd, se lava y se
geca al ailre y se valora su contenido en Folecodina. Correspon-

de entre 23 y 25%.

Ejemplo 22,: Ia combinaoidn puede hacerse operando en las
mismas oondieiones que en el ejemplo 12, pero con cantidades
diferentes de Folcodina con el fin de Sbtener sales 4cldas oon
diferente grado de asgidez y de contenido eh Folcoding. Ios va-
lores mAs ueueles estén comprendidos entre 20 y 30% de conteni-

4o de Folecodina del resinato.

Haciendo reaccionar 100 grs. de resina con 43 grs.
de Folcodina, se obtiene una sal con un contenido en Folcodina

del orden del 30%.

Ejemplo 32.,: Para confirmar la liberacién lenta de la ba-
gse de Folcoding en estas combinaciones, se ha experimentado in

vitro su liberacibén por espacio de unas 10 horas.

Se prepard Resina-Folcodina (con 33% en Folcodina ba=
se), pasada por un tamiz de 355 micrones. Se sometié a una ex-
traceifn en columna, a una velocidad de paso de 200 ml/hora de

soluoibn tamponada de PO,H.K + NaOE a pH 7,5.

Representando, en la gréfica de la figura, en aboisas

el tiempo y en ordenadas los mgrs. de Foleodina, obtenidos por
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extraceidn alcalina colorofdrmioca y por pesada del residuo, ob-

tuvimos lag 1lineas:
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representativa de la cesién parcial horaria,
II : representativa de la Foloodina que queda en la resi-

na, y

III : representativa de la cesién total horaria.

Del disgrama deducimos gue la Foloodina se va liberan-
do lentamente de una manera constante durante el tiempo indica~

do.

Ios ejemplos citados son ilustrativos y no limitativos

ya que la invenoidn se puede llevar a la prdctica en otras for-

-mag de realizaciln que difieran en detalle de los expuestos en N

1a deseripeidén y a los cuales alcanzard las mismas ventajas que

se desean obtener.

NOoTA

Deserito el objeto del presente invento, lo que se de-

clara como nuevo y de propia invencidn comprende las siguientes

reivindicaciones:

l.- Procedimiento de preparacidn de una sal de Folco-
dina de un doido poliestirensulfénico, caracterizado porque se
hacen regecionar 1 equivalente de Foleodina baaé con 2 equiva~
lentes de resina poliestirensulféniea, en medio hidroaleohblico,
con un contenido en agua del orden'del.éoﬁﬁ lavandoc y secanfo el

producto al aire, para obtener la sal 4oida; o bien, cantidades

'
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equivalente; de Folcodina base ¥ regina polieatirensulfénioa
para obtener la sal neutra; o bien, cantidades intermedias

entre 1 y & equivalentes de resina poliestirensulféniea con
un equivalente de Foloodina base, para obtener productos de

acidez controlada.

2.~ Proeedimiento de preparseidén de una sal de Fol-

codina de un &oido poliestirensulfdnico.

Segén se deseribe y reivindica en la presente memo~
ria desoriptiva que consta de b hojag-folladam y esoritasm a

méquina por una solas cara.

UG



% Unidn uimico - Farmacéubica, 5.A. . Haja dnica

“ An 7 &

[ P R o
LI P T Y

O AR AR 2 R

700 -
600
500+
400+
3004

2004

1004

e DY
1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 41 {2 43 4k 45 16 17

.. I -
s JRE RO




	Bibliographic data
	Description
	Claims
	Drawings



