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por: "Procedimiento de obtencidn de un nuevo

‘derivado del &cido acetilaspartico”.

A favor de LABORATCRIOS ROGER, S/A,, con domici-

5 lio en Barcelona, c¢/. Cbrcega, S4l

MEMORILA DESCRIPTIVA
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La presente patente de invencidn tiene por ob-
Jeto un procedimiento de obtencibn del acetilaspartato

de ciproheptadina que responde a la siguiente férmula:
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Estando sobradamente demostradas las propieda-~
des antianoréxicas de la ciproheptadina, hemos preten-
dido la obtencién'de un nuevo compueéto que posea una
accibn antianoréxica potenciada junto a una accidn
defatigante y estimulante.

De entre las distintas posibilidades se ha esco-
gido la de formacién de sales, y de éstas ha resultado
la mds interesante aquella cuyo anion es el correspon-
diente al del Acido acetilaspirtico, cuyas propiedades
defatigantes y de estimulante cerebral estin suficiente-
mente probadas. |

El método de obtencidn se basa en la salificacidn
de la ciproheptadina base, liberada recientemente de su
clorhidrato, con el 4cido acetilaspirtico. La salificacién
se hace en medio alcohdlico etéreo y el acetilaspartato
de ciproheptadina se aisla por precipitacidn y recristali-
zacidén de disolventes adecuados.

El esquema de obtencidn es el siguiente:
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Se expone a continuacién a titulo de ejemplo no
limitativo un proceso manipulativo gquenilustra detalla-

damente el procedimiento expuesto:

En un matraz de 20 1 provisto de agitador, embudo
de adicidn y de dispositivo de enfriamiento, se suspenden
4,000g de clorhidrato de ciproheptadina en 8 litros de
agua destilada, se enfria a 32C y se afiaden 12 litros de
solucibén de hidrdxido sédico 1N en chorro fino, con po-
tente agitacidén y manteniendo la anterior temperatura.

Se produce un precipitado manteniéndose la agitacidn du-
rante 20 minutos para que la precipitacibén sea completa,
Seguidamente se extrae la ciproheptadina con &ter etilico
en tres fases, Hasta que la fase acuosa queda transparen-
te, se reunen los estractos etéreos y se secan con sulfato
sbdico anhidro., Se valora de esta solucidn el contenido en
¢iproheptadina base,

En un matraz de 50 litros idéntico al descrito an-
teriormente pefo provisto de refrigerante de reflujo y
dispositivo para calefaccidn, se disuelven 1.218 g de &cido
acetilaspdrtico en 4 litros de agua destilada y 10 litros
de alcohol etilico, a esta solucidén se le ailade lentamen-
te y con fuerte agitacidén otra que contiene 4.000 g de ci=-
proheptadina base en 20 litros de &ter etilico. Se mantie-
ne una temperatura de 309C y una vez terminade la adicidn
se agita durante 3 horas. A continuacién se deje la solucidn
en clmara frigorificante durante 4 horas y se filtra el
precipitado, Dicho precipitado se recristaliza de alcohol

éter y se obpiene con un rendimiento del 65% un producto
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que despues de secado al vacio se identifica por su ani-
lisis elemental, y por su valoracién con acido perclérico
en medio acético glacial’como el acetilaspartato de cipro~
heptadina, siendo sus caracteristicas las siguientes:

Aspecto: S86lido blanco cristalino

Solubilidad: Soluble en acetona, alcohol y metanol,
poco soluble en agua y benceno, e insoluble en &ter y pe-
troleo.

Punto de fusidn: 76-782C,

Se entiende que la proteccidén que recaba la pre-
sente patente se extiende a las formas de realizacidn esencial
mente equivalentes tales como las que deriven de variar el
orden de adicidn de los reactivos siempre que no se altere

‘

gu propia esencialidad.

Se reivindica como objeto de la presente patente
de invencidn:

12,~ Procedimiento de obtencidn de un nuevo deri-
vado del &cido acetilaspartico que se salifica en medio
acuoso-orgénico con ciproheptadina base, se mantiene una
temperatura adecuada y se ajusta obteniéndose por filtrado

el acetilespartato de ciproheptadina, de formula:
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que se aisle mediante metodos corrientes en quimica orgh-
nica.

29,~ Procedimiento de obtencidn de un nuevo
derivado del 4cido acetilaspartico segfin 1) caracteriza-
do porque se utiliza como medio de salificacién alcohol-
agua~éter y el aislamiento se hace por precipitacibén y
salificacidn,

39,~"PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE UN NUEVOC DERI-
VADO DEL ACIDé ACEPILASPARTICO"

Consta la presente memoria de cinco hejas folia-

das y mecanografiadas por una sola cara

Madrid, 15 de Septiembre de 1973

LABORATORIOS ROGER, S.A,
P.a,

'PEDRO SUGRARIES FERRER
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