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PATENTE DE INVENCION

Por "procedimiento de obtencidén de un nuevo

derivado de homocisteina,"

MEMORIA DESCRIPTIVA

La presente Patente de Invencidn se refiere a

5 un procedimiento de -obtencidn de un nuevo derivado de la

homocisteina: el tiofencarboxilato de homocisteina tiolac~

tona, de férmula empirica C, H, N O 82, peso molecular

9 ™9 2.
227, 31 y estructura quimica desarrollada:
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La obtencidén de este compuesto se eféctﬁa por
reaccidén del clohidrato de la homocisteina-tiolactona di-
suelto en un disolvente orgénico con el 4cido tienil-carboxi
1ico o una forma activada del mismo, preferentemente el clo-

ruro de &cido, en un medio bésico tal como la trietilamina.

Se resefia d continuacidn a titulo de ejemplo no
limitativo un proceso operativo para la obtencidn del pro-
ducto objeto de la presente Patente de Invencidn:

Ejemplo

a) Obtencién del cloruro del &cido tienilcarboxi

lico;

B80C1y -
[ — | ]
/ COOH coclL

g S

Se calientan a ebullicibn 25g. de 4cido 2-tiofen-

~carboxilico con 100 gramos de cloruro de tionilo, prosi-.

guiéndose la calefaccién hasta que cesa el desprendimiento

de &cido clorhidrico, lo que se verifica al cabo de unas

6 horas.
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A continuacidn, se evapora a pfesién reducide
(35-40 mm, de Hg.) el exceso de cloruro de tionilo, desti-
l4ndose el producto entre 90 y 912 C, Se obtienen 24g. de

producto final: reéndimiento = 84,5%.

b) Obtencién del tiofencarboxilato de homocisteina-

-tiolactona:.

S . S
S

En una mezcla de 150 ml, de benceno anhidro ¥y

" 60 ml, de cloruro de metileno se disuelven con agitacidn -

29g. de clorhidrato de homocisteina-tiolactona, Despues de
enfriar a 0-52 C, se afiaden por goteo répido 41,6g., de trie

tilamina disueltos en 20 ml. de benceno,

Terminada la adicién, se enfria la mezcla de reac
cidén a una temperatura comprendida entre 0 y -32 C y se afia-
den gota a gota lentamente 27,53. de cloruro del 4cido

tieni;carboxilico disueltos en 30 ml. de ‘benceno, dejando

' la mezcla bajo agitacidén durante 3 horas a temperatura am-

biente,

Se filtra y se lava el sbélido obtenido traténdolo

con 100 ml. de agua y filtrando de nuevo. Se obtienen 32,3g.
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de producto de un punto de fusibn de 117-1202 C, Evaporan-
do el disolvente de los liquidos obtenidos y lawando el’

residuo sdlido con agua se obtienen otros 9,5g. més de pro

*ducto de un punto de fusién .de 116-1202 C, E1l rendimiento

total es de 97,7%.

-El producto final recristalizade de etanol tiene
un punto de fusidén de 130.1%212 C y es un-polvo blanco que

presenta el siguiente anflisis elemental:

¢ H N
Hallado: 47,51 . 4,11 6,10
Calculado: 47,55 3,99 6,16

E1l producto objeto de la presente Patente de

Ipvencibén posee propiedades terapéuticas como mucolitido,

pudiendo administrerse en Clinica, mezclado con los exci-

pientes adecuados, por'via oral en forma de comprimidos,
cépsilas, suspeusiones, spray, étc. a dosis diarias com-~
prendidas entre 100 y 750 mg,, o incluso dosis superiores
ya que su boxicidad es muy escasa (DL56 en ratones por via

oral es superior a 10g/Kg. méxima dosis administrable).

En la ejecucidn préctica del objeto de la presente

Patente de Invencidén podrén variar cuantos detalles no

" afecten a su propia esencialidad.
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REIVENDICACIONES.

Se reivindica como objeto de la presente Faten-

te de Invenciédn:

1.- Proeediminto de obtencidén de un nuevo de-

rivado de homocisteina de férmula

K/‘Lcmﬂ:jjj |

caracterizado por la reaccién del clorhidrato de la ho-

mocisteina-tiolactona, desuelto en un disolvente orgéni-

co, con el &cido tienil-carboxilico o de una forma acti-

vada del mismo en un medio bésico.

2.~ Procedimiento de obtencidn de un nuevo de-
rivado de homocisteina, segin 1, en el que la forma ac-
tiva del 4cido tienil-carboxilico es el cloruroc del &ci-

do correspondiente.

3.~ Procedimiento de obtencién de un nuevo deri
vado de homocisteina segin 1, en el que el medio bsico

utilizado es la ftrietilamina,



4,~ PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE UN NUEVO DE-
RIVADO DE HOMOCISTEINA,

Consta la presente Memoria de seis hojas folia-

das y mecanografiadas por una sola cara.,

Madrid, 31 de marzo de 1977
LABORATORIOS ROGER, S.A.
p.8.

PEORO SUSRARES FERRER
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