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Correspondiente a una PATENTE DE INVENCION por veinte años. 

A favor de

JUSTE,S.A.QUIMICO-FARMACEUTICA, de nacionalidad

española.

Residente en MADRID.-Francisco Navacerrada, 62
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La presente memoria descriptiva corresponde a La declara­

ción de un invento que, según expresa el enunciado, de la paten­

te, trata de un procedimiento para la obtención de clorhidrato 

de oí ,<x -dimetil propioniloximetil d-<X -aminobencil penicilinato.

5,- En el procedimiento que se describe a continuación, se toma

como punto de partida la D (-) -aminobenzil-penicilina, se 
bloquea el grupo amino de esta formándose la enamina y, a conti­

nuación, en otro paso se obtijene el áster y se deja libre el 

grupo amino, obteniéndose el compuesto objeto de esta patente, 

10.- que tiene el esquema:

H
CH-CONII
NE .1101 „ 

2

IIi/ NLCH^

17

o CH- < 3-COO-CIh-O-C-C-CIh ¿ < 3CI3̂

(I)

Este compuesto se obtiene de la siguiente manera:

Se hace reaccionar la sal potásica de D (-) -o( -amiaobenzil 

penicilina con aceto acetato de metilo, obteniéndose el compuesto 

potasio -N (2-metoxicarbonilo-l-metilvinilamino) D (-) -°t-amino 

15.- benzil penicilina, según el esquema que se indica a continuación:

Se hace reaccionar el cloruro de<X ,o¡ -Dimetilpropionoximetil 

con la enamina anterior e hidrolizando, se obtiene el compuesto 

1, objeto de esta patente, según el siguiente esquema reaccio-
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20.- El método para su obtención está descrito en el siguiente

EJEMPLO

En un matraz provisto de condensador de reflujo, se añaden 

7 g. de D (-) -ot-aminobenzil - penicilina anhidra, 1'2 g. de hi- 
dróxido potásico puro y 50 mi. de metanol, calentando suavemente 

hasta que se disuelva. Se añaden a continuación 2 '5 g. de aceto- 
25.- acetato de metilo y se calienta a ebullición durante 30 minutos.

Se destila a vacío para eliminar la mayor parte del metanol y el 
produoto que queda se tritura con isopropanol. Se filtra, obte­

niéndose un sólido blanco que se recristaliza en isopropanol, ob­

teniéndose un producto cristalino blanco con un P.F. 1303. Se ob- 

30.- tiene 6 g. del producto (II).
En un matraz con condensador de reflujo, se ponen 3'5 g. 

del producto (II) en 50 mi. de acetona y se añaden 1'5 mi. de 

cloruro deoí,o<-dimetilpropioniloximetil y 0'5 mi. de solución 

de ioduro sódico al 30%. Se mantiene a ebullición durante 5 horas, 

35.- se enfría a la temperatura ambiente y se filtra. Se añaden 50

mi. de agua y IIC1 2 N hasta que el pH sea 2'5. Se elimina la ace­
tona por destilación a v^cío y la fase acuosa se extrae con ace­

tato de etilo (5 x 30 mi.). Se seca esta solución con sulfato só­

dico, se añaden 100 mi. de isopropanol y se destila a vacío a la 

40.- mitad de su volumen. Se vuelven a añadir 100 mi. de isopropanol 

y se destila a vacío a un volumen de 30 mi. Se deja enfriando 

toda la noche. Se filtran los cristales obtenidos, lavando con
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isopropanol frío y éter y se secan. Se obtiene 2'5 g. de (I)
P.F. 156-157^ (descomp.)íX^': + 200 (1% en agua) y que corres- 

45.- ponde a la fórmula CggH-^QClB^OgS.
Descrita suficientemente la naturaleza de la invención, 

cabe aclarar que en lo expuesto son susceptibles modificaciones 

de detalle que en nada afectan al fondo del objeto de la misma.

R E I V I N D I C A C I O N E S

50.- 13).-"PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE CLORHIDRATO DE

íX,<x-DIMETIL PROPIONILOXmmiIL D-o(-AMINOBENCIL PENICILINATO" 

que se caracteriza porque se bloquea el grupo amino del compues­

to D (-) -o(-aminobenzil - penicilina, formando la enamina, y a 

continuación, en otro paso se obtiene el ester y se deja libre 

55.- el grupo amino, lográndose el compuesto de la presente invención 

que tiene el esquema:

60.-

23).-"PROCEDIMIENTO P4RA LA OBTENCION DE CLORHIDRATO DE 

, (X -DIHETIL PROPIONILOXIMETIL D-^-AMOBENCIL PENICILINATO" 

según la reivindicación anterior, que se caracteriza porque la 

primera fase de acción consiste en provocar la reacción de la 

sal potásica del compuesto D (-) -<X-aminobenzil - penicilina 
con aceto acetato de metilo, para la consecución del compuesto 

potasio N (2-metoxicarbonilo-l-metilvinilamino)-D (-) -of-amino
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benzil - penicilina, según el esquema siguiente:

¿CH„3

65.- 33).-"PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE CLORHIDRATO DE

c¡,o<-DIMEIIL PROPIONILOXIMETIL D-^-AMINOBENCIL PENICILINATO" 

según la reivindicación primera, que se caracteriza porque la 
segunda fase comprende el hacer reaccionar el cloruro deaf.of- 

Dimetilpr.opioni.loxlmet.il con la enamina anterior e hidrolizando 
70.- según el siguiente esquema reaccionante:

43).-"PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE CLORHIDRATO DE 

* <?í,<x-DIMETIL PROPIONILOXIMETIL D-c< -AMINOBENCIL PENICILINATO".

La presente memoria descriptiva consta de cinco hojas fo­

liadas y mecanografiadas por una sola cara, componiendo un to­

tal de setenta y cinco líneas, incluidas,l^s presentes.

Madrid, 22 de Fe^re'ro/de 1.973.-
JOSE 6 % /jQ K O  
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