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PATENTE
DE
INVENCION

por " PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE SALES DE SULPRAKI-
DAS CON TETRACICLINAS O SUS DERIVADOS", & favor de la razén

gocial esganpla ANTONIO GALIARDO, S,A., domicilisds en BAR-

CELONA, Cardoner, nf 72,
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MEMORIA DESCRIPTIVA

El abjeto de le presente pstente es la prepairacidn

de sales de sulfsmidas con tetrsciclina o sus derivados, se~-
gin las f8rmulas generales
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un émplio espectro de actividad antibacteriane, Por otro
lado dada eu pocs esolubilidad, es posibke preparar suspen~
siones esta’biee para uso oral, La sintesis de tales compues~
tos se lleva & cabo por reaccidn directa de una sulfamida
unida & un ééido dcarboxflico con una tetraciclina base
mediante ebullicién en aiferentes disolventes orgénicos,
La separacién del compuesto puede llevarse & cabo mediante
eliminecién del Adisolvente por evaporaocidém o bien mediante
cristalizacidén por adicidn de otro disolvente o de¢ agus,
Otro procedi;niento consiste en la preparacién de la sal
de sulfamide y tetrecioclina por doble descbmpoeicﬁn de
une sal de tetraciclina cén un anién orgénico o inorgénico
con une sal de sulfamida con un catién met&lico u orgéaico,
en solucién acuosa o bien en disolvente orgénico,
EJEMPLO 1 |

~ Se suspenden 3‘; gr. de teétraciclina anhidra en
300 ml. de alcohol metflico y se afiaden con agitacién 8 gr.
de tetrahidro 1,4 oxacin y 7,3 gr. de solucién de formal-
dehido al 37%. Ie mezola reeultante se agite durente 15 mi-
autos ya continuacién ge hierven a reflujo durante 15 mi~
nutos, Cuando 18 mezcla sun esta caliente se afiaden con
egitecién _2§,8 gr. de succinilsulfadimetoxina en 300 ml.
de 'a.leol_ml met{lico caliente. Se afieden 300 ml. de agua
y se deja reposar durante 24 horas, El compuesto sulfadime
toxinsuccinato de F-tetrahidro-1,4-oxedin-metiltetraciclina -
se separs por filtracién., Se obtienen 65 gr. del producto

. 1o cusl repfesanta un 98% de rendimiento,

EJEMPLO e
Se aisuelven 40,3 gr, de ftalilsulfatiazol en unse
mezcla constitufda por 200 ml. de agua que lleven disueltos
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10,6 gr, de carbonato sédico anhidro. A parte su-diBuelven

48 gr, de clorhidreto de tetraciclina en 500 ml. de agus,

La solucidn resultente se afisde a la solucidn de 1a sulfemida
Drépa!'ada, anteriormente. Se agita fuertemente y se foﬁaré
un preoipitado inmediato de sulfatiazolilftalato de tetra-
ciclina, El rendimiento es del orden del 95%,

EJEMPIO 3. .

Se disuelven 31 gr, de sulfadimetoxina en 200 ml.
de'agué'alcaiinizaﬁa con :10,6 gr. de carbonato sédico anhi-
dro, A parte se prepara una solucién de 48 gr, de clorhi-
drato de tetraciclina en 500 ml. de sgua. Le solucién re-

sultente es afiade 2 la snteriormente preparada con enér-
gica agitacién, Répidamente se separa un pi‘ecd.pitado inso~-.
luble de la sal de tetraciclina con sulfadimetoxins,
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NOTA

Hecha 1la descripcién del presente invento, 10 que
se declaran nuevas y de propia invencién, lass siguientes
reivindiceciones:

1o Procé&im;lento para 1a preparacién de sales de
sulfemidas don tetraciclinas o sus derivados, caracterizado
esencislmente por realizarse mediante resccién directa de
une sulfemide wnide @ wn 4eido dicarboxflico con uns totra-
ciclina bese mediante ebullicién en diferentes disolventes
orgénicose, | .

2, Procedimiento, conforme a 1o definido en la
reivindicacién 1, caracterizado per el hecho de que la se-
peracién del compuesto de la mezcle de resccién se realiza
por evaporaeidén del disolvente en que ha tenido lugar 1a
reaccién., | ‘

3. 'Procedimiento, conforme 8 lo definido en 12 rei-
vindicacién 1, caracterizado por el hecho de ssparar el
compuesto mediante precipitacién al adicienar agua y/o un
disolvente orgdnico distinto al que se ha empleado para la
reaccibn,

4. Procedimiento, conforme a lo definido em la
reiviﬁdicac;dn 1, oaracterizado por el hecho de que la se-
paracién del compuesto se realize por enfriamiento del di-
solvente en que ha tenido luger la reaccién. |

5.  Procedimiento, conforme & lo definido en la
reivindicaéién 1, en el que en una alternative de realize-
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oién, se caracteriza por obtener el %ompuesto medzante o~

ble descomposicidn, de una sel de tetracicline o uno de sus
derivados con: una sal met&lica del derivado de la sulfemida
con un dcido ,di‘earboxﬂico. _

6. Procedimiento, conforme & lo definido en las
reivindicaciones 1 y 5, caracterizado por obtener el compues-
to mediante doble descomposicidén, en solucidn acuosa, de
una sal orgé.ﬁica 0 inorgdnice de tetraciclina o sua deriva-
dos con una sal metdlica de uns sulfamida,

: 5. I;rocedim:!.ento para le preparacién de sales de
sulfemidas con tetraciclinas o sus derivados..

Segln se desoribe y reivindica en la presente memo-
ria que cons?oa de cinco hojas, foliadas y escritas a méqui-

18 por una sola de. sus caras,
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* ANTONIO GALLARDO, S,A.
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