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INVENCION

por "PROCEDIMIENTO PARA T PREPARACION DE ACTDOS N~POLIHI-
DROXIALQUIIFAMINICOS"; a favor de la firma alemana HENKEL
& OIE, GmbH, residente en 4000 Diisseldorf~Holthausen
(Alemanis) Henkelstrasse 67.
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MEMORLA DESCRIPTIVA
Objeto de este invento es un procedimiento para
la preparacidén de dcidos N-polihidroxialquilaminicos de

la férmula general
HOOC-—R]_-NH-(')H-v (CHOH), ~Rp ,
(CHOH),~H
en la que
Ry reprosenta un radical fenilénico 0 un grupo
de la férmula general ~CHR;m (donde Ry sig-~

nifica un 4tomo de hidrégeno o wn grupo de

POOR
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substituldo por un grupo hidrox{lico), hi-

droxi~alquilo, mercaptoalquilo, metiltio-
alquilo, aminoalquilo, polihidroxialquilami-
noglquilo, carboxislquilo, guanidinslquilo,
N-polihidroxialquilguanidinglquilo o ureido-
alquilo,

OH o COOH,

R2 representa un grupo OH2

m reprosenta los nimoros 3 6 4
y .
n roprescnta el ndmero O, cuando m = 3 § 4,
o-cl némero 1, cuando m = 3 y R, = CH,0H,

por amingeidn catelitica reductora dc monosaciridos y

gcidos urénicos con gminodcidos de lg férmula gonorsl

HOOC - R

R

29
en la quo

31" ticne el mismo significado que antes. ‘

. En oalidad do oatelizadorcs puedon omplearse,

los catalizadorcs acostumbrados para la hidrogenecidén,
en espocisl niquel de Reney, Paladio sobre cerbén sctivo
0 cromito de cobre. BEn conccpto de disclventes pucden uti-
lizarsc alcoholcs, teres cfelicos, oligoétcrés'y aéfmismo,
sus mozolas con agua. Le roaccién go lleva.a cgbo en un
intervalo do tomperaturs cntfo 50 y 1002 C. La rolacidn
molar de monosacirido & aminodeido os do 1:1 pars ol caso
do que ol aminodeido contenga un so0lo grupc emfnico. Si

cxisten varias funciones eminicas on ol aminodeido, la ro-

lacidn moler pucde clevarsc de acucrdo och su ndmerc. Dol
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producto do'la roaccidn lné éoidos*Nkpolihidr3x§¥

e,

nicos puoden obtonerse modianto dostilecidn dol digolvonto
y ovcntualmonto reoristalizaeidn a partir de -una megzels
do alcenol y agua. ‘

"Para proparar los compgostos de este invento so
aminan por via roductora hoxosas, pontosas ¢ los feidos
urénicos-rospgctiVOs, on una golucibn on alcoholos, Gtercs
cfclicos u oligodterce 0 on sus mozelas oCn. agua, a'tcmpo~
reture ontrc 50 y 1009 ¢, on precsoncia de catelilzadoros do
lg hidrogenacidn y bajo preeibén do hidrdgono de 1 a 200
atmdsforas sbsolutas, con eminodoidcs de la férmuls gono-
ral HOOC = Ry - NH, (dendo R, tiono ol mismo significado
que sc 1o ha atribuido gntos) on la relacidn melar do ami-
n0éoido & monosecérido o rospootivemonto a deido urénico
de 1:1 o rospoctivamonte de 1 ¢ p (donds p donota ol ntmo-
ro do los grupos eminicos ¢ rospoctivemente de lag funcio-
nos do nitrdgens reactivas on la mcléeula dol eminodcido),
so cvaporen las sclucicnes rosccicneles dospués do scparer
por filtracién ol catalizador y ovontualmontc so rcerista—
lizen a partir de une mezcla de alcancl y ague los 4oidos
N-polihidroxiglquil~amfnicos cbbonidos.

Oomo hoxosas, pontosas ¢ rospoctivemente deidos
urénicos aptcs pera la prcparacidn de los ccmpuostos do cs—
to inycnto cabo gofialar, por cjomplo, la glucosa, la mano- .
g6, la'guIOSa, la galeotosa, la'fructosa, la sorbosay le
xilose, la arsbincsa, la ribosa, ol Acidc glucurdnico, ol
deide galacturdnicc y ol 4eido manurdnico.

Aminofeidcs aptos para lae proparacién dc los com-

puostos dc ostc invento scn, por ojomplo, lag glicine, la
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elanine, la sorina, la cistine, la cistofna). lg’laﬁtlonlna:

la fenilelening, la tirosina, ol triptdfafic, la histidina,
ol deido alfe~emincbutirico, la motioning, la velina, la
norValing, la loucina, la isolougina, la norloucina, la
5. arginine, la ornitina, la lisine, ol deido aspértico, ol
doido glutémico, la freonine, ol &cidc oxiglutdmico, la
eitruling y ¢l 4cido p-aminobonzcicc.
Nuovos compucstos conformes al invento scn; por
ojomplo? L
la N;(2;3,4!5?6—pontahidroxi—hoxil)-glicina,
10- la N_(2;3;4!5?6—pontahidroxi~hoxil)«DL—alfawalanina,
1a N.(2;3;4,5?6-pentahidroxi—hoxil)-DL—sorina,
ol 4eido N~(2,3,4,5,6—pontahidroxi—hoxil)—L~(+)—as—
Partlco,
15, la N;(2,3,4,5,6—pontahidrox1—hox1l)—L—(+)—arg1n1na,
1a N,N'~dl“(2’314:5 6-pentahidroxi-hoxil Jele(4)-ar—
glnlnas
ol deido N—(2 3,4 5, 6-pontshidroxi~hoxil )-I-(4)-glu~
_ témJ.OO, .
20. la N-(2, 3,4;5,6-pcntah1drcx1-hoxll)—L-( )-histldlna,
1a N;(2,3,4,5,6-pontah1drcxl—hoxll)—DL—troonlna,
la N_(2;3;4;%;6-pcntahidroxi-hoxil)-DLemotionina,
la N;(z;3;4;535~P9ntahidroxi—hcxil)-L~(4)-citrulina, '
1a N,Nxddi;(z?3,4,5,6—pontahidroxi—hexil)—L—(#)-lisina,
25, 1g N*(2;3;4;5,6-pontahidroxi—hcxi1)-L~(—)-tir0sina,
le N;(2;3;4;5;6~pontahidroxi-hoxil)-L—(+)~lisina,
ol 4ecido N—(2;3,4,S—tetrahidroxi—pontil)—L-(#)-gluté-

mico,
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le Nw(5~carboxi~2,3,4 5-totrah1droxi—pont11)-L—(~)~hls~“
1a Ne(5wonrboxi=2,3,4,5-totrahidroximpontil Jelm (4)cim

trulina,
el 4eido N—(S—carboxi—z 3 4, 5-tﬁ’crahidroxi-p0n’cil)~1~

rq'

-(4)—glutémicc,

la N;(2,3,4,5~tctrahidrcxi—pont11)~L—(4)-oitrulina,

1le N;(2,3,4,57tqtrahidrox1~pont11)—L—( ~)=tirosing, -

cl écido‘NF(2,3,4,5,6-pontahidroxi~hexii)~p~amino-bon—
20100, - ‘

ol feido Nes(1y 3y 4y 5y 6=pontahidroxi=2-hoxil Y=L (+)glutée

mico,

‘.

la N-(l 394, 5,6~pontah1drox1—2~hoxil)-DL—scrina v
1a N-(z,3,4,5,6-pcntah1droxi~hox11)—L~(+)—cisto£na.

Tosg compucstos do egto invontc son substancias
ineoloras hasta.amarillentas, cristalinas, olcoses, coro~
gas 0 recsinosas, quo s aisfinguon Por gran pcdor do asbsor~
cidn do ngun ¥y por oxtraordinaris rotcneidn do dsta. Fn vire

tud dc cates propicdades y do su buona tolorgneis fisiclé—

- glca, rosultan aptos on elto grade eomo factores de reton-

cidn do 1e humedad outdnom on log proparados cosmEticos, os—
pociglmonte en lcs produetos para ol cuidado y la protoo—
cibn del outis.

Para le utiligacidn on las proparaciincs cosmétis=
cas nc hay nccosidad de ninguna dopurecidn o olaboracién
cspecial do los productos de roaceidn obtonidos dospuds &9
separar por filtracién ol ocatalizador do la hidrogonacién,'
por lo quo lgs substancias inocrporsblos a los cosmbticos

pucdon eontoncr, a causa do le proparacidn, alrcdodor do
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0;1 a2 10 % on posc do hoxitas y pontitas (procecdontos de
los monosachridos utilizados) o rospectivemonto do 4eidos
&nicos (proccdentos de los 4cidos urdnicos utilizados) y

de O;l e 10 % on poso dc eminodcidcs nc resccichnedcs. ILa
prosencia do ostes afiadides carcec sin omﬁargo dc toda
influoncis sobro le utilidad do los productos ccmo facto-
ros do rotoncidn dc la humeded cuténca on las proparacio~-
nos cosmbticas.

Sc sgbc que a las modidas pare proteger la piol
sana, portoﬁoco, ontrc otros fngtorcs, cicrta higroscepici-
dad; Si s¢ oxcluyon do la picl, por influcncias dol ambicn
to; por lavedos ropetides, por ofceto do substancias qui-
micas 0 por accicnes climdticas intensas las substancias cn
que sc basa diche higrosctpicided, as{ como su ocnstanto

rocuporascidn, surgon on la cape cdrnca altoracicnes quo puo-

‘don disminuir considorsblomonte la aceidén proteetora do la

picl ccntre les influoncias perjudiciaeles dol embionto.

So ha dcmostradc que le capaeidaﬁ funcisngl deo
la.picl pucdo ccnservarse incluso on altc grado y rocupcrars
s¢ si so trata la picl ccn agontcs para su cuidedo y pro-
toccidn quo adomds de los ingroqientés ususles contongan
dc 2 a 20 % on posc, ¥ preforentomente de 5 a 15 % on poso, -
rogpocto al total dol agente, de los Acidos N-polihidroxisl-
quil-aminicos do cste invonte.

Sc conoce ya la adicibn a los agentcs para ol cui-
dado do la picl tanto do monosacdridos como de aminodeidos
por sf golos. Sc han descritc adomds egontos para ol cuides
do y pare la protcccidn de la piel ccn wn oonfonido do azli-

caros roductorss y aminodeidos on medio acuosc. Ia ventajs
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do los egontos pera ol ouidado y la protoccidn do lébpiol ocn
wn contonido de lcs ccmpuostos.do cgte invonto sobre los |
agontos ocnocidos consistic on que aquollos penotran profun—
damentc on lg picl y a causa dol oxeclente podor de gbsor—
cién y rotoneidn dol agua quo'tionon leg substancias mantic—
non lg piol hdmode y cléstica, por lo quo &sta pucdc ojer—
cor on grado supcrlativo su aceidn protectora natural. -
Otra ventaje cs la cstabilidad del eclor do los sgontos
de osto invente, a difcrcneis do los agentos ccn un conto-
nidc de eglcarcs reductorcs y aminoécidos, cn losg cuales
g¢ preduce con el almacongmicnto prolingedo un cambio do
color hacie ol parduscc.

En ooncepto de agontes para ¢l culdado y la prc-
toceidn do la piel a los que por adioidn de los #cidos N-
~polihidroxielquil-eminiccs dc osto invontc o do sus sales
eon meteles alealincs, ioncg de amcnio o alcanclaminas so
imparton propicdadcs particularcs pars ol culdade dol cutis
cabo eitar las'omulsicnos del tipo de geoite on aéua o do
agus on goolto, ocmo las cremas dc dfa, las cromas dc no-
cho y nutritives, las cronas infantilos,.las creoras do lime
p10za,.las cromas protcetoras de la plel, les cromas do glie-
ccting, las orcmas con gsuplomontos ogpociglog do crigon anie
nal o_vogotal, las vromas antisqlaros y ocnulgicnes anxigom
larcs, las agues pers cl rostro, las aguss pars afoitar,
ote. La incorporacidn a log ageontos pars cl cuidado y la '
protoceidn de la piol pusde efcctuarse do manora conocilia,
por simple romovimionto ¢ dilucidn. Ademds de los dcidos
N-pelihidroxielquil-emfnicos do oeto invento, las propare-

oicnes cosméticas puoden contoner los ingrodicntes quo son
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tradici.nales cn ollas, come cmuilg ontvs, substancias grasas,

oxtracﬁos vcgotalos, agentes oonsorvaior s, perfumps,dlscl-
vontos,.cto;, cn las bantidados aqostumbra&as. E&,pH dq_loa
agontos para ol cuidadc ¥y la protcocidn de la picl éuodo ha~
llarge cn ol cenpo desde la acldoz & la noutralided (pH 5 o
7,0) ¥ do convenioncic so ajusta o un {ndicc ddbilmente 4doi-
do, elrcdedor do 6.

Ios cjemplos quo siguon ticnon por objoto ilustrar
mnds detelladrmonto ol invento, poro sin limitar detc.

EJEMPIOS

= =

Primoramontc so doseribo la proparecidn de elgunos
decidos N~polihidroxislquil-sminicos conformcs al invonto.
1) N=(2,3,4,5,6~pentshidroxi~hoxil)=glicing

(N—carboximetil—glucaning)

'So junté una solucién do 15 g (0,2 moles) de gli-
cing on 200 cc do agua y 100 cc de motanol con une solucidn
40 39,6 g dec D—-glucosa cn 200 cc do egua y 150 cc de metanol
¥y despuds de efiniir 18,0 g do niquol do Ranoy, sc hidrogend -

‘on la guboclave a presién dc 180 a 200 etmésforas absolutas

y econ’ agitacldn. Sc calontd le autoclave pwxmoramonto a 5020
jurento 2 hores, lucgo & 708 C, durante 2 horas més, y por
dltize a 902 O, durente 2 hores tolavia. Dospuds do scparer
por filtrecifn ol catalizaior y do cvaporar la solucién rCac-
cional on Vacio; so doﬁ6 reposar por algunoé dfag ol rqsiduo
obtcnido; muy viscoso. Cuandio hubo empééado la cristaliza~
oi6n; sC complofé-dsta por cbullicién con 100 cc de notanol.
Sc obtuvicron 35 g (73 % de la tcorfa) de N-(2,3,4,5,6~pon~
tahidroxi=hoxil)-glicina, do punto do fusién 172-177%C (dos~

composicidn). Una muestra angliticemonto pura, rocristelize-
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da de agus/2-propanol, funic a 175-1802 G, con descomposi-
cidn. R

Con rondimionto iguslmento bucno y la misme puroe-
za 80 obtuvo Neoarboximotil=~glucening omplosndo 10 g dc pe
ladio sobre cerbdén activo (al 10-%) on lugar do niquel do
Ranoy como catalizador‘y actuandio on lo domés on las mismas
condicioncs oxporimontalos. -

Do menore andlogs’sc obtuvicron los compucstos
siguiont?sf o
B) N-(2,3;4,5,6-pontehidroxi~hoxil)-Dl~alfa—alanita

Ie proparacidn so ofcotud a partir de D-glucosa
¥y Dl-elfa-clenine, con ompléo do niquol‘ﬂo,Ranay o do Pala~
dio/carbén active (al 10 %) como catalizador. EL punto do
fugidn dol’ogmpucsto fuo do 225~226%2 0, ccn.deseqmposicidn.

' 546m entahidroxi?hexil ~Dl~gering

La preparacidn se efectud a partir de D-glucosa
¥ I-(-)=gerina, Como catalizadores se uiilizaﬁon_niquel de
Raney y respectivamente paladio/oarbén activo (alrld %)

El punto de fusidn del oompuesto fue de 2022 0, ocon descon~
posicibn. ’ _ A
D) Acido N-(2,3,4,5,6-pentahidroxi-hexil )~I- (+)-aspdr-

tico, sal nonogddica

El producto se preparé a partir de Dbglucosa Y
eido I-(+)-aspdrtico (sel monosddica), con empleo de nf-
quel dé Reney,y respectivemente de paladio/carbdén aotivo .
(al 10 %) cono ‘catelizador. EL corpuesto fundid a 89-908 C.

E) Acido N~(2,3,4,5,6~pentahidroxi-hexil)~I~(4)-aspdrtico

Le preparacién se efectud a partir de D-glucosa

y foido Im-(4)-aspértico, con empleco do paladic/carbén activo
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(al 10 %) como catelizador, y dié un producto céreo, mmari-
llentoe.
F) NF(2s3,4,5,6-Pentahidroxi—hexil)—L—(4)ngginina

So utilizaron como materias de partida D-glucosa
y LI~(4)-arginina. La eninacién reductors se efectud con em=
pleo de nfquel de Raney y respcctivamente de mladio/cerbén
activo (al 10 %) como catalizador y en el intervelo de teme

peratura do 50 a 702 0 y dié un productc rosinoso incoloro.

G) N:N'~di~(2,3LAy5,5—pentahi§gg§;~hexil~L~(})-arginina

La proparacidn se cfoctud por amingeidn roducto-
ro de D-glucosa ¥y I-(4)-argining on lg rolecidn molar de |
2:1, con ompleo de niguel de Raney y respectivemonte de pa=
ladio/cerbén active (al 10 #) como catalizador y en el in-
tervelo de tenperatura do 50 a 702 C. Se cbtuve ccmo pro-
ducto de la rogcgién‘una resging do color amarillo claro.

H) Acido N;(gi},4,5,6-pentahiq;oxi~hoxii)—L-(4)—g1utémico

El producte se¢ prepard a partir de D-glucosa y
deido L-(+)-glutdnico, con omploo do niquel do Raney y ros—
peetivemontc de paladic/carbén activo (al 10 %) como cata—
lizador. El producto presentd un puntc do fusidn de 9498 ¢
y un fndice Ry do 0,61 (averiguadc on placas listas DC do
gol silfcico G (Morck) con un cluento do 85 voldrencs do mo-
tanol y ;5'v§1ﬁmonos do agua)e
J) N-(2,3,4,5,6-pontzshidrexi-hoxil )=L-(=)-histiding

La preparacién sc ofcetué a partir de D-glucosa

¥ I~(-)-histidina, ccn cmpleo do paladio/carbén active (al
10 %) como catalizador, y dié un producto ccn punte de fue
gidn do ;65 a }709 ¢ (dcsccnposicién). _

K) N-(2, 3; 4; 5, 6=pontahidroxi-hexil )~DL-trooning
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So utlliZarcn como nateries do ‘pertida Dhgluoo- -

se y DI~trconine. Le aninacién reductors so ofectud con cn-
Tloo do nfguel de Rénoy ¥ rospootivanmento de paladio/carbén
activo (al 10 %) y aié wn producto ocn punte do fusién do

2198 ¢. (descompesicidn) y un Indico Ry dc 0,67 (avoriguado

on placas listas DC de gol de sflico & (Merck) con un oluon-

%o hocho do 75 veldmonos de metencl y 25 vclimones do agua)s

L) B-(2,3,4,5,6~pontghidrexi~hoxil )-DI-notioning

El compueste se preparé a partir do D-glucoss y

DL-metioning, con ompleo de nfquol do Renoy y rospectivamon

to palédio/barbén activo (2l 10 #) ocro catalizador. EL ccme.

pucgto presentd un punto do fusidn do 245¢ C (descomposicidn

y un {ndice Rp 4o 0,71 (averiguadc como on ol caso K).
M) B~ ( ,3,4,5,6—Qontahidrox1~hox11)-L-(4)-citru11na

Ia proparacidn so. ofeotué g partir dc D-glucosa
¥ I~{4)=citruline, con omplco do nfquol-dc Rancy y rospocti=
vencnto dO-Paladio/barbén sotivo (al 10 %) como catalizador,
nediente un oalontamicnte do 2 horag a 502 C y dc 4 horas a
708 ¢, y di6 un producto con punto do fuéidn do 176% G y un
fndice Ry do 0;7;‘avoriguado on places listas DO do gol
do sflico G (Mbrck) cén un oluente hocho de 50 veldmonos

de notanol y 50 voldmencs do aguas
D) N, N'-di-(2,3,4,5,6~pontehidroxi~hoxil )~Im(+)-1iging

Sc utilizaron como matorias de partida D-glucosa

¥ L-(+)-liging on la rolecidn moler do 2:1. Ia aningeién

roductora sc rcglizé con crploc do nfquol de Renoy y ros—
Poctivemonto do paladio/carbén activo (al 10 %) como cate~
lizadory Hodianﬁé un cglontanicnto do 2 horag a 502 C y do

4 horas a 702 ¢, y 4ié un producto rosinesc, amerillonto.
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La proparacién so ofdctué a partir do D-glucose

¥ I~(-)-tirosina, con cmplco do hfquol de Rancy y respocti-

veponte do paladic/carbén activo como cetelizedor, y aié

un productc resinoso o ineccloro, con {ndico Ry do 0;70'(ayb«
riguado on placas listas DO do gol do eflico G (Morck) con
un oluente hecho do 50 vcldmenos de motanol, 50 volfmonos

do agua ¥ 2 voldmones do 4cidc acbticc glacial).

_P) N-(2,354,5,6-pontahidrcxi-hoxil )-I—(4)-lising

'So utilizaron como matcrias de partida D-glucosa
¥y I-(+)=lisina on le rolacidn molar do 1 ! . La aminecién
roductora sc realizd ccn omplco de paladio/carbén activo
(al 10 #) como catalizador y did un producto coroso, inco-
lorc. .

Q) 4cido N~(2,3,4,5-tetrshidroxi~pontil-I-(+)=-glutdnico

Bstc compucstc so prepard a partir do D-ribosa y
deido I-(4)=glutdnicc, ccn omploo do nfquol de Rancy como
oatalizgdor. Sc obtuve un productc resinosc con’un.fndice
Rp dc 0,80 (everiguadc ocomo on ol casc M).

R) Ne(Bm=gorboxi=2, 3,4, 5~tctrehidroxi-pontil Y=I=(=)=hig—

tidina, gal nonosddica

Le preparacidn sc ofcetud a partir do la sal sé-
dieca dol 4cido D-glucurénico y do Im(-)-higtidina, con om- .
ploo dc nigquel do Rancy como catalizador, modianfo un calon-
tanionto do 2 horas a 502 C y do 4 horas a 702 Ce¢ Cono pro-
ducto do 1la rOacci§n s¢ obtuve una rosina pardusca.
8) DN-(5=carboxi-2,3,4,5-tctrohidroxi-pontil )=Im(+)-ci~
truling

Egto ccmpucsto so preparl a pertir de deidc D-glu-
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ourdnicc y L—(4)~citrulina, ecn cmploc do niq&kl‘do.Ranou co-
ne catalizador.'como producto de la reaccidn’'se obtuvo un
acclte pardusco, nuy visgosor
m) ég;gg‘N;(S—oafboxi~2,3,4,5~totrah;gpgxi-ponj;l)-
I (4 )=glutdnico "
So utilizercn ocmo natorins de partida dcido D-glus

curdnicc y deidc L-(+)~glutdmicc. Lo emingeidn roductora o -
cfcctud con onmploc de niquel do Rancy ccnmo cataliZBdor, con
un calentanionto de 2 horas a 502 ¢ y do 4 horas & 709.6,
¥y di8 un producto con puntc do fueidn de 902.¢ (con sintori-
zecidn) ¢ fndgico Rp do 0,70 (avériguado en placas listas IC
de gol de sfliso G (Merck) con un oluonte hocho do 70 vold-
nenos dclngtgnol ¥ 30 vclémones do agua).
U) Nx(2,3,4; 5=Yotrahidroxi~pontil J=Im(4)=oitruling

La prqparaoi6n so ofcetud & partir de D-ribosa y

I (4)-eitrulina, cin ompleo de nfquol de Rancy ecmo ceteli-
zgdor, por cnloptamionto durento 2 horas a 502.C y duranto

4 horesg o 702 Gy y dil wn producto con puntc do Ffusidn de
172 a 175g 0 (dcsccmposicién) o fndico Rp dc 0,52 (avorigua-
dc oomo on ol casc T).

V) N;(2,3,4 S=totrehidroxi~pontil )elw (= )utir091na

Egto ocumpuosto so prepard a pertir de D-ribosa y
I-{=)~tirogina, con cmpleoo dec niguol de Ren.y como catalie.
zajor y por celontemiontc durento 2 horas a 502 C y duranto
4 hores a 70% C. EL producte do la rceccidn aparceid oomo
wnea nasa corosa emarillonta, con fndico Ry do 0,65 (avori~
guado como on Ol caso M.

Y) Acido N-(2,3,4,5,6=pontahidroxi~hoxil J=pmariino=bon-

7C1oo
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S¢ wtilizarcn cime matorias 3¢ partiia »igiuéosp
Ng écido P~einobenzoico. Le eminacién rojuctora so poalizé
con orpleo do niquol 4o Ranoy cono catalizaﬂof, calentando
durantc 2 horas a 502 ¢ y durantc 3 horas a 708 G, y d4id
un producto con punto do fusidn do 111 a 1122 C.
X) Aeido N-(1,3,4,5,6-pontahidrexi~2-hoxil Juli(4)wglu=

témico

La properaciln so ofcetud a partir 4c D-fructdsa
y Acide Im(4)-glutdnmioc, con omploc do niquoel do Rancy ¢omo
catalizador y calentande durento 2 horas a 502 C y duranto
3 horas & 702G, EL projucto do la rcsccidn prosonté tn
punto de fusibn do 1492 ¢ (descomposicién) y un {ndice Ry
do 0,62 (averiguado ocmo on ol caso T).

Y) N;(lLB,4;5;6—pontahidrcxi—2-hoxil)-DL-serina

Bsto compuostc, que so presonté on forma do. pro-
dueto r051n050, s¢ preparé a partir do D-fructosa y DL-so-
ting, cnmpleando niquel d¢ Rancy como catalizador y celontan-
dc.duran?olz‘hgras a 502 ¢ y durantc 3 horas a 702 C. ’

z). Nfﬁ233,4.5)6-pontahidr0xi-hoxil)—L-(4)fcisteina

La proparacidn sc cfoctud a pertir de D-glucosa
N L—(#)-ois?oina, ecn omplod de paladio/carbdn setivo ocrmo
catalizador, y dié un prciucto rosinoso amarillentc.
. Parn ccnscguir selos de dichos écidos N-polihidro-
xlalqull-aminiCOS con meteles alealinos,. aemonio, mono—, di-

y trirqtanclanina c idn de trimotil-otancl-amonio, so tra—

. tarcn sclucioncs acuoses do los dcidos N-polihidroxialquil-

-anfnicos ecn las cantidados oquimolarcs do la basc rospoo-
tiva y se ovaroré on vacfo. Para muchos finos pudiorcn on-

Ploarsc tanbidn dircotanonte las gclucicnes acuosas do los



5e

10.

15.

&15’3'

&cidoz Nepolihidroxialquil-gnfnicos o do sus salos,:ff>¢w¢ﬁ

Te dotoriingeidn dol poder do absorcidn do ogua
do los occnpuostos do cate invonto so ofcetud midicnde ol
incromonte do poso dospuds de elmeconemionto con 100 # do
hunedad rolativae dol airo por un porfodo do tiompo detor—
ninedc (on le meycria dc los cngos, 48 hores) y oxproaéﬁdolo
on ng de aguas por 100 ng do substonciae ' | '

EL podor do rotdncién dol egua s avorigud dotor-
ningndo ol ccntonide rogidual do agua 40 ung muostfa hune-

docide (lg humcotaciln sc roalizd ocn 300 nmg dg Héo por

100 ng do substancia) después do almaconamionto a 0 % do

hunedad relative, ccn presién do 12 Torr ¥ por un ticmpo
de 45 ninutosy, 1 1/2 horag y 8 horas; so oxpresd on mg do

ague por 100 ng do substancia.
Los Indicas cbtenidos on ostas modicicnos eatﬁn

oxpuocstos on la Tabla 1 quo siguo.
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Tebla.l

Poder do absoreidn y do rotendidn ge agua dc los &oidos

N-polihidroxislouilmaminicos, X

Produsto Roteneidn do ngua on 180 do
. ng/100 ng do subg ghsgzﬁibo ng s
5i tencis subgfancia
el cgboal cgbolal caboial cabo do 48 ho
40 45 |[de 90 do 8 - rag o do las ho—
ninutos) minutogi horas iras indicadas
g 10,2 643 3,6 43;6 gl cebo do
3145 h
B 5,0 - - 6,8 al cabo do
10. ’ ' 7’5 h
c 6’3 2,1 - 84‘!5
P 10,0 0,2 - 148,9
B 69,0 3039 13,6 89,3 .
H 14,0 11,9 8,0 107,5 &l cabo do
287h
5, Z - " - 41,7 &l cabo do
d | 28'h
M © 38,7 27,7 14,4  123,0
0 28?5 21,9 13,3 113,0
J 88,5 23,3 12,6 102,8
200 I‘ 0,3 b . - 93’2
G 14,7 12,5 g,2 81,6
K 23,4 17,1 13,5 86,4
N 8,9 8,0 6,2 115,5
D 38,6 25,1 14,4  240,6
254 Sel triotencla~ - ‘ : .
ninica 40 4 19,5 14,5 6,8 115,0

Sel sédice do A 21,3 16,0 7,9  144,0
Sel sédicn de G 55,7 20,0 14,2  186,7

Sgl trictanola- :
mfnica dc¢ L 12,6 - - . 118,8




‘I’Egﬁ

Tgbla '1: {@antiduacidn
Poder dc mbsoreidén y do rotoﬁdidn de agua do los”é6££5€'
N-polihidroxiplquil-aninicos :
Productc ' Roteneifn de ague cn Absoreidn do agua
. ng/100 ng do subs-  on mg/l00 ng do
e tenoia substoncie
gl cabo|al cabo[al cabo el cgbo d¢ 48 ho=-
¢ 45 . |de 90 |do 8 ras 0 4o las ho-
ninutog horags _ res injicadng

. ninutos
 Sgl efdice ¢ X 21,0 12,8 9,4 223,3

" 8el nono-trictonolg

10 ninica do E 8,9 6,9 4,8 188,6
) Sel trictenolemfs - :

nice do M 21,1 12,8 4,0 90,7
Sel triotanolemfe - S '
Sel sddica dc B 21,4 :1.2-?,4,~ 645. 207,5
Sal trictenolenf= S

1 nica dc B . 6,2 0,5 - 173,5

5. A

Sel sfdice do I~ 29,5 22,0 1763 . 161,8
Sel triotanoleni- _ ’ o -
nice do J . - - = 113,6
Sel sdica dc 07 94,7 12,7 10,2 186, 3
Sal trictanolemf~- ; B - oo

20 nice do O 29,2 14,7 6,8 17548 -

Sal sddics 4c ¢ 14,5 13;5 11,0 .. 319;8

Sel triotenclomfs : '
nice 40 C 18?2 11,9' s 17;,1

Sal: triotonolani-

nica dc K 23,7 15;0 8,6 125,7
25, Sel trictenolani- : ' : e
nica do F 23,1 14,5 80  150,7
Sel sddica dc E  TL,9 56,2 1T;2  173,5
Sgl triotanolemi- - . e
:nica do H 15,0 - - 201,?.
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Teble 1 (Gontinuacin)
Podor do sbsoreidn vy do rotoncidn do ague, -do los £cidos_

N-polihidroxislquil-sninicog

Producto Retoneidn de esgua on. Aﬁéﬁ.réién da aguT
ng/100 mg de subs- en ng/l00 mg 4o
5e tencia substancia
al cabc al oabd|al oabo al ce;'t;d d0'43 ho.
do 45 Jdo 90 |de 8  ras 0 do las ho<
; . ninutog minutosihoras  ras. Andieadas ...
Sal sfdich de M 21;6 17;4 12,7 16651 o
Sol sddice do 2 6y 4 4y7 2,4 9243
%0' X 2,5 19,9 150 101,
' Y 13,2 10;5 6,2 7694
Sal monosddica do X 15,9 - 13,7 11,6 | 1903
Sal disbdica do X 36,4 26,00 20,7 26444
15.  nintondo N 05 g4 6,3, 1524
Sal sédice do ¥ 18,6 16;1 11,1 143:4 -
Sal triotanolam{- o Sl
nica dc Y 26,1 15,5 8,5 20459
T . 158 11,2 86 1169
s 23,8 17;2 13,8 93,4
20. R 26;4 18;1 11,3 961
Sel trisddica de T 36,8 25;1 19,1 172,2
ninion qop tole 12 11,9 Ty2  212,6
Q 10,6 0,2 = . ThO
25. v | | 16,6 9;0 C4,T 1247
v 9,2 0,1 . - 51,3

"~ = gignifics quo no s0 midid
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Do la tabla enterior so.dospronio, adonds 10 la
gran qapacidad do azbsoreiln do pgua, ol congidoreble podor
40 rotoncidn dol agua quo tionon los ccmpuostos do cgto in-

vonto, sobro todo on ferme dc sus soles eldicas o triotano-

’laminioas;

i continuncifn so cxponon todavia unos cjemplos

dc preparascioncs cosmdticas quo contionon substancias do

osto invente on calidad do factorcs de retencidn do la hyu~
modad cuténea.
Croma do die &dbilmonto ongrasanto
Gllodridr parcial de fcido grado®

Cutina MD(R> Dohydag " 6,0 partes en peso
Adoide ostodrico . ” 8;0 LA |

Mozele do ommlgontes no iondgonos’

Burmilgin 0 700 (R) Dehydeg 3,0 "
2-octildodocanocl © 4,0 n
Acoito'vogotal " 30 n
Aoolte 1o parafing * 3,0 "
Trictencloning 7 0,4 n
1,2~prcpilgngiicol 3?0 "
Prciuctc @, sel sédlcs 8,0 "
Nipegin M 0,2 o
Egenein do porfumo' 1,0 "
Agusa, 60,4 L

Crona _pars bebds

Mezela de Sstorcs de pese molecular
eltc, Prodominantomonte Sstorcs
nixtos do pontaocritrita~bstor do

fcido graso y Setoros dc deido
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eftrico y aleohol grasc; Dehymtls

E(R) Dehydag | 7,0 partos on peso
Estor dooflico do deide oldico ’ 10,0 f.
Vagolina iOkO it. :
5. Lancling 5;0 "
deido vdrico 0,2 "
Talco 12?0 " \
Oxide do zine 8,0 "
Nipagin M , 0,2 "
10« Producto T, sal trisddica 12,0 "'.\
digua o 35,6 "

Crora A0 noche

Megele on disporsién ccloidal
do 9C partcg do alcohol
cotilestcar{licc y 10
partes de sulfato sédico g '
15. do laurilo 10,0 n

2~octildodcecancl 12?0 o
Aecoite vegotal 7,0 A %
Lenoline 2,0 if
Glicoring 1,C "
20«  Produeto D 10,0 "
Nipagin M 0,2 , M
Egoneiz do perfume 1?0 n
Agua 56,86 "

Crona dc borc—gliccring

Mezela on dispersién ccloidal
25. de 90 partos de alcohcl
cotilestoari{licc y 10
partcs do sulfato sddi- '
co dc laurilo 12,C w

2-petildodecanol 8,0 "
hecito vogotel , 5,0
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4cido bdrico

Glicoring

Nipagin M ‘

Producto X, sal disbdica
hgua

Croma antisclar

Mezela do Sgtores de pesc moloeculaer

alto cgﬁ)natcrias grogas Dohy-—
muls K Dehydag

Egtor doeflico do doidc oloico

Agente antiactinico

Nipegin M

Prcducto U

hgua

Méscars faoial

Mozele do glicéride percial do
ot T H) Sanyangs o8

Egtor docilico'do deide oleico

Accite vitaminico

Cpolfn

Alrmidén de erros
Nipagin M ,

Producto Y, sal triotenclaminias
hgua

dgua para ol afoitado
Alochol oleilw~cotflico
Etenol al 96 %

Yontel

Ll canfor

Bilsamo del Pord

28,0

o,2
15?0
29,8

4,C
5,0
2,0
35C
0,2
12,C
61,8

1,0
67,5
0,2
C,2
0,1

1L
L4

"

[

i

u

AR

2,C partcs on peso
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Porfumo _ 0,5 partes éntpogg
Extracto do hamemclis 10,0 - U
heido bérico 0,5 n
Producto J, sal sédica 10;0 "’
Agus; 1c,¢e "
Agua para 0l rostro
Zumo do popino 15;0 n
" Leidce cftrico cég n
Etenol el 96 # 15,¢ "
Producto 0, sal sdiica 1G,C U
Perfuno 1,0 n
hgua 58,8 n

En Iugar do los compucstos 4¢ eostec inventc indi-
cados cn las formulaciones quec antocodon, puedon, utilizar-—

go tembién, con resultedc iguslmento buonc, otros do los

. productos dol inveonto quo'so hen rosciiadc,

=, =

REIVINDICACICNES

Desgerito cl ijoto del pfosento inventc, so do- .
claran muwovas y 3o prcpie invencidn las siguiontos reivine .
dicacionos, con prioridad do la solicitud do patonto aloma—
ng n® P 23 64 525.2 dol 24 dc Diciombrc de 1973

le.~ Procedinionte pers 1lg properacidn do deidos
N-polihidroxialquil~anfnicos do 1a férmula génoral

HCCO = Ry = NE - OH - (CHOH)_ - R

2’
1

(CHCH), - H




en la quo
B roprogonts un redicel fonildnico o un grupo
do la férmula gonorel -CHR3m (dcndo R3
significa un 4tcmo do hidrdgene o wn grupo
5e do alquile inforier, de beneilc (ovontual- '
noento substitufdc por un grupo hidrexflico),
do hidroxi-alquilc;’do morcapto~alquile,
do netiltio~-alquilo, deo aninoalquile, do
polihidrcxislquileninoalquilo, do cerboxial-
1C. quilo, de¢ guanidinelquilo, dc N-polihidro-
xialquilguanidinalquilo o do ureidoalquilo,
R2 ropregonte un grupo —CH2CH o ~CL(H,
n roprosonta los ndmeros 3 § 4
y . :
15 n rcprosonta el‘ndmoro C; cuendc n = 3 ¢ 4y
0 ol mimerc 1, cuandc 1 = 3 y R, = ~CH,CH,
¥y do sus sclos, caracterizado por rcalizarso una éminacién
catalitica roductors do monosaoéridqs y éqiioé urénicos con
aninodeidos do la férmule goncral
2C, , _ ‘
HCCO - R1 - Nﬂé,
on la quo
31 ticne ol misme significedc que so lo ha
etribufdo entes.
25+ 2.~ Procodinionto scgln la reiviniicacién 1, o~

ractorizedo on su realizacién por aminarsc por via roduc~
tora hoxosas, pontoses 0 los 4cidos urdnicos rospoctivos,
cn ung golucién en gleoholes &tercs ofclicos u oligodteres

0 on sus mezelns ecn pgue, & tomporatura ontre 5C y 1L(e O,

V
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en prescneia 40 catalizadores do la hidrogenacidn (como nf-
quol 4c Rency), paladio sobro cerbdn getivo o oroﬁito de
cobro)‘y bejo Presidn do hiardgono do 1 a 2CC atmésfofas ab=
solutas, con ammoécidos ic 1o férmila gonoral ch-Rl-NH
(donde R; tione ol mismo significadc quo sc lo ha atribufdo
gntog) on lo r01a016n nelar 4c eninodeido o uonosacérldo 0
rogpootivamento a Acidc urdnice de 1 : 1 o reospoctivanmento .
1 : p (dcndc D oxpresa ol niémoro de 1los érupos anfnicos o
respoc%ivqncnto de laé funcicnes do nitrdgonos roactivas on
la noléoula dol eninodeilo), cvepcrarse las sclucicnes roze-
cicnelcs despubs do soparer por filtracidn ol catalizador y
aventuelnonte rceristalizerso de una m@zcla do slcchol y
sgue, los dcidos Nepclihidroxialquil-gmfnicos obtenidos o
hacorlos rcascicnar ccn las cantidedos oquinclares de hidxd—
xide sédlco 0 do trictanolanina. .

3o Procodlmlcntu pere la preperacién do £eidos
Nkpolihidroxialquil—aminicos. '

Sogﬁh g0 Jogeribc y roivindice on la prosonto moéw
meria dosoriptiva que ccnsta do 24 pdginas foliadas y osorie-

tas a nAguing por uns sola do ATASs

Pele

Firmado: JOSE L. MCRa

pCe
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