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PROCEDIMIENTO PARA LA OBIENCION DE UN ANTIBIOTICO.

La presente invencidén se relaciona con un
| , procedimiento para la produccidén del nuevo derivado

de‘ahtibiético de férmula I:
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_ El nuevo derivado puede obtenerse de acuerdo con la
invencidn

reduciendo el antibidético SL 1846 de férmula IV

Iy

conn un hidruro, preferehtemente un borohidruro de metal alealino,

" para dar el compuestb de férmula I;

T2 reduceidn

- .- -

.. . del anﬁ;bi6ticoEL18h6 se efectiia preferentemente afiadiendo una

solucién de un borohidruro de metal alealino, preferentemente boro-

hidrurec de sodic, en un disolvente inerte, por ejemplo dioxeno, al

10 . antibiético SL 1846 en un disolvente inerte, por ejemplo dioxano, y

dejando reposar la mezela durante varias horas a una temperatura de
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aprox. 0 a 25°C, preierentenente a temperatura ambiente, El nuevo

. e v
derivado de antibiético de férmula I obtenido en esta forma puede a

" continuacién purificarse en forma de por si conoclda.

El antibidtico SL 1846, usad; como material igieial, pucde
producirse de acuerdo con la Meméria de Patente Francesa No. 1.503.233.

gl nuevo derivado de antibidtico inhibe la produccidn de
anticuerpos y la formacidn de reacciones de inmunidad célular; por lo
ténto, s5u uso esta ind;cado en el tratamiento de enfermedades y con-

1

diciones acompafiadas por reacciones de inmuidad indeseables, Una

dosificacién de 2 a 120 mg/kg al dia L.p. o p.o. de 1 . nuevo!

derivado - de antibiético inhibe fuertemente o completamente la

formacién de hemaglutininas en ratones, ratas, monos y conejillos de
Indias, que han side inmunizados con eritrocitos ajencs.  El nuevo

derivado. de antibiético ademés suprime- los sintomas de la encéfalo-

" mielitis alérgica experimental en ratas y conejos y reiarda la re-~

pulsién de transplantacionés de piel hombloga en ratoneé. Ta DLSO

"(toxicidad aguda) del s nueve derivade. de antibidtico en los
.ratones blancos es superior a 1000 mg/kg 1.p. Una dosificacién

A dlaria adecqada indieada de 1 . nuevo derivado' de antibidtico

aséiende a aprox. 10 a 500 mg.

‘E1: huevo derivado de antibidtico puede ; usarse como modi-
camento 'bor si mismo. o en la forma de preparaciones medicinales
adecuadas para apiicaciéq entérica o parentérica. Con el fin de pro-
ducir preparaciones medicinales adecuadas se elabora . el derivado . de'

antibidtico con adyuvantes inorginicos u orginicos, farmacoldglcamente-

inertes. Ios siguientes son elemplos de tales adyuvantes:
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para tabletas y grageas :

..

para Jjarabes
para soluciones inysctables:

para supositorios :
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lactosa, almiddén y talco;

soluciones de azilear de caila,

azficar invertido y glucosa;

agua, alcoholes, glicerina y

aceltes vegetales;

aceites naturales o endurecidos

¥y ceras,

Tas preparaciones pueden ademas contener ‘adecuados agentes de conser-

vacidn, estabilizacidén y humectacion, facilitadores de la solucién,

eduledrantes, colorantes y aromatizantes,
@ .

. el. Ejemplo; sigulente que ilustra; el procedimiento

sin limitar en forma alguna el alcance de la invencidn, todas las

temperaturas estin indicadas en grados Centigrado.

EJFMPLD &,

1,79 g de borchidruro de sodio en 200 cc de dioxano al.

80 4 se afiaden en porclones a una solucién de 7 g del antibidtico

SL 1846 en 225 cc de dloxano al 80 % (mezcla dioxano/agua h:1).

Después de reposar a 20° durante 5 horas se enfria la mezcla a 0°, se

le afiaden 200 ce de 4cido sﬁlfﬁrico 2 normal ¥y se extrae 5 veces con

1

200 cc.de cloroformo cada vez., Los extractos se lavan 2 veces con

1oo'cc de agua y se secan sobre sulfato sddico ¥y luego se evaporan

hasta sequedad en un vac{o. El residuc se cromatografia sohre 100 g de

gel de silice. Se efectlia la elueidn con éter, volumen de las

fracclones 100 ce. Después de concentrar mediante evaporaeidn, las

fraceiones I'a 11 proporeionan el nueve derivado de antibidtlco de

férmla I en forma de un l{quido aceitoso, inecoloro. [a]§°= -83°

(¢ = 0,46 en cloroformo). Espectro infrarojo véase el Q}bujo 1.
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NOTA
Descrita suficientemente la naturalera del dnven-
t0, esi como la manera de realirse en la préctica, dshe
hacerse constar que lm disposiciones anteriormente indicn-
das son susceptibles de modificaciones de detalle en ckanto
no alteren su principio fundamentsl. También se hace coxe-

tar que el invento corresponde a tres solicitudes de paten-

tes presentadss en Suiza con los nimeros y fechas sigulentes:

5564/68 de 16 de abril de 19683 5%66/68 de 16 de abril de

1968 3 y 5567 de 16 de abril de 1968; acogiéndose por 1o
tanto a los beneficios-que conceden los Convenios Inter-
naciongles en vigor, siendo lo que constituye la esencia '
del referido invento y por 1o que se sblicita Patente de
Tnvencién por 20 afios en Bspafia, sobre: PROCEDIMIENTO PARA
LA OBTENCION DE UN ANTIBIOTICO; caracterizdndose por io
siguiente:

l.- Procedimiento para la obtencidén de un anti-

bibético de férmula I,
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caracterizado poraue se reduce el antibviético SL 1846
d¢c formula IV

con un hidruro, tal como un borohidruro de metal alca~
1inoe. ) _ .

' 2.= Procedimiento pars la obtencibn de un
antibibtico, tal y como queda sustancialmente descrito
en la presente Memoria, e ilustrado en el dibujo adjun-
t0.

ia consta hojas escritas a mi-

' ENE, 1001

BEsta Mem

quina por una solﬁ cars.

v GOMEZ ACEBO Y MODEY
@ Fiemados F, Haradndex Rl
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