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MEMORIA DESCRIPTIVA
para solicitar
FATENTE DE INVENCION
en
ESPANA

por VEINTE afios
a nombre de LES LABORATOIRES FRANCAIS DE CHIMIOTHERAPIE, enti-
dad francesa, establecida en 35, Boulevard des Invalides, Paris,
Prancia, por:

"UN FROCEDIMIENTO LE PREPARACION DE UN NUEVO ESTERY,

Bl presente invento, en cuya realizacioén han participado
Daniel Bertin y Hubert Fritel, tiene por objeto un nuevo derivg
do de la testosterona, a saber, el hexahidrobenzoato de la
20 ~-fluoro testosterona.

Es sabido ¢ue la 24 -fluoro testosterona ejerce una accidn
inhibidora sobre la hipdéfisis y que su actividad andrqgénica es
reducida (véase J. Edwards y H.J. Ringold, J. Am. Chem. Soc.,
1959, 81, 5262).

Ahora bien, después de haber obtenido el hexahidrobenzoato
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de este compuesto por el procedimiento que se describira més

adelante, la sociedad solicitante ha comprobado que esta dota
do de propiedades fisioldgicas valiosas, imprevisibles. Parti
cularmente, ejerce una accion inhibidora mas duradera que el
alcohol libre sobre la hipofisis, sin que por ello aumente el
efecto androgénico,

£l presente invento tiene por objeto el hexahidrobenzoato
de 24 =-fluoro testostefona a titulo de producto industrial nue
vo.

Igualmente, tiene por objeto un procedimiento de prepara-
cién de este producio gue consiste en hacer reaccionar, por los
métodos conocidos, el Acido hexahidrobenzdico, o uno de sus deri
vados funcionales, tales como su anhidrido o un halogenuro de
hexahidrobenzoilo, sobre una solucion de 2 X -fluoro testostero-
na.

Una vez terminada la reaccidn, se efectﬁan las extraccio-
nes y lavados usuales y se aisla el hexahidrobenzoato de 2y -fluoro
testosterona por evaporacidn a sequedad del disolvente o bien por
precipitacion, centrifugacion y filtracidn segin los procedimieg
tos conocidos.

Bl ejemplo siguiente, que se da a titulo puramente indica-
tivo, permitira comprender mejor el invento.

Bjemplo: Preparacién del hexahidrobenzoato de 2X -fluoro

Be disuelven 180 mg. de 24« ~fluoro festosterona, obtenida se
gin J. Bdwards y H. J. Ringold, J. Am. Chem. Soc., 1959, 81, 5262,
en 2 cm3 de benceno anhidro. Se afladen 0,5 cms de piridina, se
enfria a + 5% y se introduce gota a gota, bajo atmésfera de nitré
geno y agitacién, 104 mg. de cloruro de hexahidrobenzoilo. Se

forma casi inmediatamente un precipitado blanco. 4l cabo de 45
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minutos de agitacién a + 502, ge acidifica con acido clorhidricd,
se afiaden 1Q cmd de benceno, ge decanta y se extrae la fase acuo
sa por el mismo disolvente. Las soluciones bencénicas reunidasg
se lavan con agua, con sosa y con agua otra vez, y después se eva
poran a sequedad en vacio. El residuo cristaliza en alcohol y da
166 mg. de hexahidrobenzoato de 2 ~-fluoro testosterona, p. de f.
169¢ (bloque de Kofler), /o(/ﬁo = +1132,5 ¥ 2 (c = 1 %, clorofor
mo}. El producto es soluble en acetona, benceno y cloroformo, po
co soluble en alcohol y muy poco soluble en éter; es insoluble en
agua y en los acidos o alcalis diluidos acuosos.
Analisis: 026H3703F = 416,56
Calculado: C% 74,96 H% 8,95 F% 4,56
Encontrado: 74,9 8,8 4,7

<
Bspectro U.V. en el etanol:.ﬂm = 242 m, C =14 900.

ax.
Este producto no esta descrito en la bibliografia.
Esta solicitud que corresponde a la presentada en Francia,
el 10 de Diciembre de 1959, bajo el nim. PV. 812.673, se acoge a

los beneficios del articulo 51 del vigente Estatuto sobre Propie

dad Indugtrial.

NOTA

Los puntos de invencidn propia y nueva que se pregentan pa
ra que sean objeto de esta solicitud de Patente de Invencidn en
Bspana, por VEINTE ailos, son los siguientes:

l1.- Un procedimiento de preparacién de un nuevo éster de
la 20 -fluoro testosterona gue consiste en esterificar, segin
los métodos conocidos, la 2 -fluoro testosterona por el acido
hexahidrobenzoico o sus derivados funcionales, ¥y aislar el hexa

hidrobenzoato de 2(X—fluoro testosterona.
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2.~ Un procedimiento de preparacion de un nuevo égtef.
T
Tal y como se ha descrito en la bemoria gue antecede y

2
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los fines qﬁe se han especificado,

una sola cara. X

N

Esta Memoria consta de cuatro hojas escritas a maguina
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