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Esta invenclén tiene por objeto la sintesls del compussto xw=oxo=glutarato

de 2-Dimetilamino-ctanol de esirusiure

(HOOC « CH, - CH, = CH, = C- €00 [HN - CH, -CHZOHE
, L on, |

Este compuesto se coructeriza por su actlvidad como estimulante del siste=

ma narvioso central ,

El &cldo ot-oxo-glutarice, como precurser del deido glutémico, juega un
papel de gran impertancla en ol metabolismo cerebral, yo que €5 copaz de cruzor
lo borrera hematoencefallco para Her lugor o la farmaclén deldcldo glutémico o
nival del cersbro. £l 2«Dimatilumino=etanol por su parie también cruza la barre~

ra hematosncefalica ejerciendo undg accibn estimulonts cantral .

En sl compuesto objato dz asta patents se han aunado estas propledadas en
un solo producto consiguléndose sdems uno mayor establlidud de las solucionss

Toyosas .

Las pruebas formacolbgicas realizadas permiten comprobar que ol compues-
to aumenta la capacidad Jds aprendizaje en ratas, mejorando ademés su aspectoy
estade e nutricidn por aumentar la Ingesta diaria, Tombidn se ha constatado una
getisidat antitdxico ironte a barbitlricas y on general fronte o aquallos producios

que se metabolizen en el higado.

£l cmpleo teraputico -le sete producto ustd indicudo 2n astados o fatfgabi
lida psiquica, trostornos de la memoria y del estado de Gnime, estados sstenode-
presiros, apoila y trastornos anoréxlicos Jebldes al empleo de medicamentoe; conac

s16n sedunte, tranquilizonte o depresiva, astenias psico-~somGHices, manifestacho-
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nes psfquicas y naurolégicus de la orterlosclerosls cerabral, defatigonte fIsico ge=
neral, abulia, fatiga corporal, sindromes do sobrecarge, hapatopatios, convales—

cencias, anemios, asf como pora deoprasiones benignas .

£l compussto se muestra précticamente atdxico pudisndo utilizorse a dosis
S topapéuticas e hasta cinco gramos por dfa, La adminlstracién pueds realizarse -
por via parenteral, oral (solucidn, comprimidos, clpsulas, otc.) y en forma de su

pasitorios.

DESCRIPCION DEL PROCESO

Para obienet of compuasto sq-oxo=glutorata de 2-Dimetilumino-stancl se
10, ha portide del eido «=oxo-glytorico y 2«~Dimstilamino-etanol . Se han ensaya~
do diversos medlos de reaccién resultondo ser los Id6neos aquellos disolventes que
Henen un grupo nitrila. He sido porticularmente ventajeso pore nosoiros el aceto-
nitsilo. En cste coso e rendiiniento us cuantitativo y pueds aislorse of producte -
on forina muy pura.. Empleando medlos alcoholicos el rendimiento es muche mds ba
15.- o y resulta, ademds, unpgroducto que contiene humedad y es muy diffeil de secar,

Empleando modios acuasos o ulcoholicos-acuoses esta situaciin se hace mucho mds

patente,

$e ha estudlado tamblén la tsmperatura de trabojo y el margen 1dSoe ha re~
sultado ser entre los cero y diez grados centfgrades , Si se emplean temperaturas ma
20,- yares del orden de los freinta o cuarenta gracos se forma ol compuesto en forma :de

un acslts viscaso muy diffcil de cristalizor,

La Tnvenclén serG doscritu en ol ejemplo que sigue sin que of mismo deburser

considerado como una limitacién del objeto de lo invencibn.

EJEMPLO:

25,- 49,2 or. (0,34 molss) de Gcido = ~oxo-glutarico pdh disualtos con aglitacién
o 452 en 150 cc e acetonitrilo, Se snftla antre cero y cinco 8C y entonces se afia
du gola a gota con fuerte agitacién una disolucin formada pov 31 or (0, 35 molas) de
2-DimeH lanfino-etanol an 100 cc de acetonitrilo, El conjunto se mantiene en aglta
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cibn durante una hora y aparece un pracipliade de cx=oxo-glutarato da 2=Dimetllumi
no-etanol que se Introduce durante tres o ceatre horas en un refrigerador, Se cbtle~
nen 76 gr del producto,

Rendimientos 94%

5. Punto de fusi8ns 88%C (tubo cerrado)

ANALISIS ELEMENTAL

ENCONTRADO CALCULADO
. : ; |
%C | %H | PN | ; %C [ %H |%N |
d i |
45,87 | 7,28 | 5,82 145,96 | 7,23 | 5,95 |

CONTENIDO EN 2-DIMETILAMINO-ETANOL:  37,87%
CONTENIDO EN ACIDO X-OXO-GLUTARICO: 62,13%
10,- ESPECTRO INFRARROJO: Se Indica on la flgura 1.

NOTA

La Patente de Invencibn que se soliclia par velnte afios para Espaiia, de =
acuzrdo con la vigente Legistacién deber6 recaer sobre " PROCEDIMIENTO DE
OBTENCION DEL COMPUESTO X ~OXO-GLUTARATO DE 2~-DIMETILAMINO-

15,~ ETANOL Fl8!| OLOGICAMENTE ACTIVO" segln las coracterfsticas esencloles de

fas siguientes

REIVINDICACI ONES

1.- PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DEL COMPUESTO O(-OXO-GLEI_
TARATO DE 2-DIMETILAMINO-ETANOL FISIOLOGICAMENTE ACTIVO coracte=
20.- rizado porque s hacen reaccionar proporciones squimoleculares ds §cido  =oxo-

glutarico y 2~Dimetilamina~stanel.
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2.- PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DEL COMPUESTO X-OXO-
GLUTARATO DE 2-DIMETILAMINO-ETANOL FISIOLOGICAMENTE ACTIVO
segln reivindicacién anterior caracterizado porque el medio de reaccién em
pleado puede ser un nitrilo de peso molecular bajo, resultando ser el mas

ventajoso el acetonitrilo,

3.~ PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DEL COMPUESTO -OXO-
GLUTARATO DE 2-DIMETILAMINO-ETANOL FISIOLOGICAMENTE ACTIVO

segin reivindicacion primera caracterizado porque la temperatura de la reac

¢idn puede oscilar entre 02 C y 52 C,

4,- PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DEL COMPUESTO X-OXO-
GLUTARATO DE 2-DIMETILAMINO-ETANOL FISIOLOGICAMENTE ACTIVO

Segiin queda sustancialmente descrito en la presente memoria que consta de

4 hojas, escritas a maquina, por una sola cara, tablas y dibujo.

Madrid, 29 de Mayo de 1.973.
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