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PATENTE DE INVENCION

a favor de
DOCTOR ANDREU, S. A. -~ de naclonalidad espaficla ~ domiciliada
en Rambla de Catalufia, n? 66, BARCELONA,
por ¢
"Procedimiento de obtencidn de sales de sulfonamidas de férmula ge-
neral RjNHCgH,SO,NEoRy con el antibidtico eritromicina y sus deri-

vados",

Memoria descriptivea.
La presente patente de invencidn tiene por objeto la obten—
cidn de sales de sulfonamidas, con formuls general RlI\IH06H4502N32R3,

con gl antibidtico eritromicina y sus derivados. La £ormula general
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Bstes sales se forman a bravés del grupo dcido -SO,lH- de la

sulfonamide y ol grupo desosaminico basico de la eritromicina y sus

derivados.
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La obtencion de dichas salés se lleva a cabo con el concurso
de diversos disolventes organicos, tales como acetona, metanol, anhi-
drido propidnico, solucidén de hidrdxido sddico y otros, y la separe~
cion de las mismas se consigue por eliminacion del disolvente, por adi-
cidn de agua a la mezcla reaccionante 0 por enfriamiento a baja tempe-
rature de la mezcla orginica~acuosa en que ha tenido lugar le reaccidn.

El objeto fundamental de la invencidon es obtener compuestos
terapéuticamente activos, dotados de un amplio espectro de actividad
antibacteriana.

4 continuacidén se describen algunos ejemplos especificos 3

EJENPLIO

SEsyxlrrsisITsEmE

280 gramos de sulfametoxipiridacina y 733 gramos de eritromi-—
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cina basze, se disuelven en 2 litros de acetona, recientemente desti-

lada. La solucién resultante me filira a través de un filtro poroso.
A continuacion, sé afiaden 2 litros de agua y se calienta a 482 duran—
te unos 5 minutos. Se enfria a la temperatura ambiente y a los 10 miw
nutos, se afaden 2 litros nas de agua, despacio y agitando continua-
mente hasta que se separe la sal de sulfametoxipiridacina y eritromi-
cing on forma de pasta. Se afiaden 10 litros de agua y la mezcla re-
sultante se filtra y me lava repetidas veces con agua. El producto
obtenido se seca primero al aire y luego al vacfo. Se obtienen 900

gramos de sal de sulfametoxipiridacina y eritromicina.

EJEMPIO II

71,9 Kg. de eritromicina base se disuvelven en 30 litros de me=
tanol, mediante enérgica agitacidn. Se afiaden 1,7 litros de anhidrido
propidnico, se filtra y se dejan transcurrir 2 horas a la temperatura
ambiente. Por otro lado 440 gramos de hidrdxido sddico se disuelven
en 25 litros de agua y se le afladen 3,02 Kg. de sulfametoxipiridaci-
na, que se disuelve por formar la sal sddica. La solucidn resultante
se filtra y se afiade a la anteriormente preparada, con aglitacidn y
enfriando a muy baja temperatura. Se deja reposar a -l2% durante 24
horas y se obtiene un precipitado, que se separa por filtracion y
ge lava repetidas veoes con agua. El producto resultante se seca gl
aire y luego al vacio. Se obtienen 10 Kg. de la sal de sulfametoxi-
piridacine y propionileritromicina.

EJEMPIO 1III

Se disuelven 2,80 Kg. de sulfametoxipiridacina y 7,33 XKg. de
eritromicina base en 30 litros de metanol. La solucién resultante se
filtra, se ocalienta a ebullicidn 5 minutos y se destila el metanol

al vacfo. Bl residuc resultante se lava suspendiéndolo repetidas ve-
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ces en agua. Asi se obtienen 9,20 Kg. de la sal de sulfametoxipirida-~

¢ina y eritromicina.

N

———

o 7T A

smmmmm

Se reivindica como objeto de la presente Patente de Invenoidns

1. ~ Procedimiento de obtencidn de sales de sulfonamides de
férmula general RyNHCGH,SOoNRoRy con el antibidtico exitromicina y
sus derivedos, caracterizado ssgencislmente en que dichas sales se forw
man a través del grupo acido =50 lE= de las sulfonamidas y el grupo
desosaminico bisico de la eritromicina y sus derivados.

2. - Procedimiento segim la reivindicacidn snterior caracte=
rizado en que la obitencidn de.las citadas sales se lleve a cabo con
ol concurso de disolventes organicos, tales como acetona, mnetanol.,
anhidrido propidnico, solucién de hidréxido &ddico y otros equivalen~
tes y procediéndose a la separacidn de las sales del disolvente.

3+ = Procedimiento segin la reivindicacion enterior, caracte-
rizado en que lz separacidn de los compnestos se obtiene por adicidn
de asua & la mezcla reaccionante.

4+ - Procedimiento segin la reivindicacién 2, caracterizado
en que la separacidén de los oompusstos, se obtiene por destilaoidn
del disolvente en que ha tenido lugar la reacciodn,

5. = Procedimiento segin la reivindicacidn 2y caracterizado
en que la separacidn de la sal se obtiene por enfriamiento a baja
temperatura del medio en que ha tenido lugar la reaccidn.

6. - Procedimiento de obtencidn de sales de sulfonemidas de
férmule general RyNHOGH;SOoNRoRy oon el antibidtico eritromicina y
sus derivados.

Esta memoria oonsta de cuatro paginas, escritas por una sola

carac
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