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DESCRIPCION DE LA TECNOLOGIA

Investigadores de la Universidad Jaume | han
desarrollado y patentado un nuevo procedimiento
para la produccion eficiente de formas enantiopuras
de determinados farmacos de gran interés
comercial. La invencion constituye un método
industrial para la sintesis enantioselectiva de
farmacos antinflamatorios, analgésicos y
medicamentos para el tratamiento del déficit de
atencién por hiperactividad, en concreto, profenos y
fenidatos. Este método permite la obtencion sencilla
y directa de formas enantiopuras de los farmacos
quirales  mencionados, mejorando asi los
rendimientos y limitando Ila generacion de
subproductos o residuos.

Los enantiomeros son dos formas isoméricas de
una molécula quiral que son imagenes especulares
entre si pero no son superponibles. Ambas formas
pueden estar presentes a la vez en un mismo
farmaco, y pueden tener propiedades diferentes.

Los profenos, como el ibuprofeno, son farmacos
muy comercializados. Sin  embargo aunque
solamente una de las formas enantioméricas es
activa, algunos de los profenos como el ibuprofeno
se comercializan como una mezcla de los dos
enantiomeros; en otros casos se comercializa
Unicamente el enantiomero activo. En aquellos
casos en que se comercializa la mezcla es porque
el enantibmero que no es activo no es téxico y
porque no existen sintesis enantioselectivas
industriales efectivas. Existe una necesidad de
preparar fenidatos y profenos de forma
enantioselectiva.

Se pueden observar diferentes tipos de situaciones
en funcién de los efectos producidos por un farmaco
quiral en el organismo. Existen farmacos quirales en
los cuales cada una de sus formas enantiomeras
puede provocar efectos opuestos en el organismo.

SECTORES DE APLICACION EMPRESARIAL

En otros casos el efecto es similar pero un
enantibmero es mas activo que otro. En otros casos
un enantibmero es activo y el otro inactivo; y
también puede ocurrir que un enantiomero tenga un
efecto beneficioso mientras que el otro sea toxico.

Dados los inconvenientes que en algunos casos
puede suponer administrar ambas formas quirales
de un mismo farmaco, la industria farmacéutica se
ve obligada a nuevos pasos de sintesis que les
permitan obtener la versiébn quiral deseada,
prescindiendo de la otra version inactiva, téxica o
ineficiente. Una forma habitual empleada por la
industria para lograrlo es preparar el farmaco como
racemato (mezcla de ambos enantibmeros) y
después llevar a cabo una resolucién que permita
separar ambas formas quirales. Por ejemplo el
dexmetilfenidato (focalin) se prepara por resolucion.
Sin embargo, la resolucion tiene la limitacion de que
la mitad del producto se pierde.

La solucidon mas eficiente seria que la sintesis fuera
directamente enantioselectiva, sin necesidad de
realizar un proceso afadido de separacidn posterior.
Y esto es precisamente lo que ofrece la presente
invencion: un procedimiento aplicable a nivel
industrial que permite sintetizar Unicamente una de
las formas enantiopuras de determinados farmacos
quirales como son los profenos y los fenidatos.

Este procedimiento es mas sencillo (pues prescinde
de la resolucién intermedia y, por tanto, elimina
pasos de sintesis), permite aprovechar mejor las
materias primas de partida y reduce la generacion
de residuos o subproductos. Ademas, a diferencia
de otros métodos de sintesis enantioselectiva de
profenos, el procedimiento desarrollado por la UJI
no emplea reactivos sofisticados, con lo que facilita
mucho su implantacion a nivel industrial.

La tecnologia se dirige a la industria farmacéutica. Mas especificamente, la invencién es de aplicacion para
empresas dedicadas a la produccion de principios activos y de farmacos antiinflamatorios, analgésicos y
medicamentos indicados para el tratamiento del déficit de atencion por hiperactividad (TDAH).

ENTAJAS TECNICAS Y BENEFICIOS EMPRESARIALES

La utilizacién de esta tecnologia puede ser beneficiosa para las empresas del sector farmacéutico y de
principios activos al proporcionar un procedimiento para la preparacién de profenos y fenidatos de forma
entantioselectiva a nivel industrial. Las principales ventajas de la invencién son:
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» Permite obtener formas enantiopuras del farmaco sin necesidad de prepararlo como racemato
(mezcla de ambos enantiémeros) y llevar a cabo después una resolucion, con lo que no se pierde la
mitad del producto y se simplifica el proceso de sintesis.

» Se trata de métodos de sintesis que no emplean reactivos sofisticados, lo cual facilita mucho su
aplicacion a nivel industrial.

« Al utilizarse pequefias cantidades de catalizadores de transferencia de fase (tipo PTC), no se
generan residuos toxicos y se obtiene un producto final sin trazas de contaminantes de metales
téxicos.

ESTADO DE DESARROLLO DE LA TECNOLOGIA

Validada a nivel experimental en entorno de laboratorio.

Invencion protegida mediante patente espafiola con referencia P201830342 y fecha de solicitud 05-04-2018.

COLABORACION BUSCADA
- Acuerdo de licencia de uso, fabricacién o comercializacion.

- Desarrollo de aplicaciones.
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