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La presente inveucidn concierne a un procedimiento
para la preparacidn de 1-(2'-hidroxietilo)-2-~ietilo~5-nitroi

midazole de la forzulg I
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Bl procedimiento conforme a le invencidn esta caracterizado

por que en el compuesto de la férmula general II,
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en donde X es un atomo halogeno, por hidrolisis se hace el
cawbio del atomo halogeno con el grupo hidrolixilico.

El procedimiento de acuerdo con la invenecidn es
conducido preferiblemente de tal forma gue lg hidrolisis
gsea llevada a cabo con formamide en presencia de agua ¥ éqi
do formico.

En la hidrolisis arriba mencionads con formamide
en presencia de agua y acido férmico, la relacidn mas favo
reble de formamide : ague : acido férmico es aproximademen
te 1 3 20 : 100,

Una gran influencia sobre el resultado de este

rocedimiento la tiene el agltado de los componentes, lo
cual contribuye esencialmente al rendimiento del prouucto
fingl.

El procedimiento de acuerdo con lu invencidn com~
parsdo con los métodos actualmente conocidos, representa un
considerable progreszo técnico, puesto que el rendimiento de

1=(2'=hidroxietilo)-2-metilo~5-nitroimidazole es del 68-70%,
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mientras que los rencimientos por los metodos conocidoz son
como maximo del 20%.

El 1-(2'~hidroxietilo)-2-metilo=5~nitroimidazole
es amplismente usado en medicina paras el tratamiento de in -
fecciones causadas por diversos protozoos patdgenos y amebas
como por ejemwplo Andemoebs histolytica y Trichomonas vagina=
1lis,

El procedimiento segin la invencidn sers descrito
mas especiricawente mediante un ejeumplo, pero écte no podra

considerarse en modo glguno cowo limitativo del procedimiento.

EJEMPLO

En un frasco (de tres cuellos) de 10U ml. se ponen 1l.7 gr.

de 1=(2'-brouwcetilo)-2=-uetilo~S~nitroimiduzole (i.p.=78-802C),
30 mwl.de rormamide, 1,8 wl., de agua y 0,3 wl. de aciwo formico
9u~-100%. Entonces se inicia el calentamiento y el agitacor se
pone en geeidn, lo cual gsegura un wegcla intensiva de la wez
cla rezctive durante todo el tiempo de uuracidén de la reaccidn.
La mezcla es calentada a 110-1159C y se calienta a esta teupe=
returae aurante 3 horas mientras se asgiva constantewente e in -
tensivamente. lLntonces se destila formsuide (27-28 ml) al va-
cio de 0.7-0.,8 mm Hg (88-402C)., AL enfriarse, el residuo oleo-
50 marrén~oscuro ewmpleze a cristalizar. Bl residuo es disuelto
en 20-25 wl. de agua, adicionsdu de V.5 gr. de carbono acsivo
y Tiltrudo. Bl 1iltro es lavauo con 5-9 ml de agua, de uaners

que la cantidad total de ¥iltrado no exceda de 30 wl. Entonces
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el riltrado es adicionado con solucion de hiaroxido de =odio

it awrers [

ailuida de valor pH de Y.5, con lo cual el producto, ya en

caliente, cristaliza en forma de cristales amprillentos.

Después de enfriarse, los cristeles son tiltrados bajo vacio
5 y se obtienen 6.9 gr. (18 % tedrico) de producto bruto,

M.p, = 150.0 -~ 160,52C,

leuiante recristalizacidn de 20 ml de agua o de
175 ml de etilacetato bajo adicidn de 5-8 % de curbono acti-
vo, 6.15 gr. (69 % del tedrico) de 1-(2'-nicroxietilo)-2-ie~

10 $ilo=-5-nitroimidazole son obtenidos, i.p. = 160-1622C,

o s e g e e s dim s

Bn emta Patente de Invencidn se reivindica:
1.~ Proceuimiento para la preparacidén de 1-(2'-hi-

droxietilo)=2-metilo~5=-nitroimidazole de la rormula I
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caracterizado porque el componente de La formula general
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en donde X es un atomo halogeno, por hidrolisis tiene lu-
gar el cawbio del &towo halogeno com el grupo hidroxilico.

2.~ Procedimiento de secuerdo con reivindicacidn
1, caracterizado porque la hidrolisis es llevada a cabo con
formagmide en presencig de agua y acido forwico.

3.~ Procediumiento Ge acuerdo con la reivindica. -
cidn 2, caructerizado porque la relacidn de formewide :agua
theido Férmico es alrededor de 1 : 2C : 100,

4.~ " PRCCEDIMIBIIC PARA LA PRLEPALACION DE
1-(2'=HIVROXTEDTLO )~ 2=l EPILO~5~NIPROL.LIDALCLE *, de confor-
iidad en un todo en lo esencial y fines industrigles & lo
dezcrito en la precedente memoris deseriptiva.

Bote wemorla consta de CINCO hojas ewcritas o

uecanogrefiadas por una sola cara & Goble grpacio.
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Por autorizacidn ge lg interecada.
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