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Procedmiento 3a obtención 3c una 4-desoxi-rifaaicina. SV.

CRUPPO LEPET1T S.p.A., 

entidad italmcia, residí-snte en 

20124 Milano, vía  Robert Lepetit 8, 

Ita lia .

Esta invención ce relaciona con no pro­

cedimiento de obtención de nu.cvon derivados de r ífa -  

micina SY, qu.c carecen del grnpo hidrexi en la  posi­

ción 4. .

Más* espec ialaente, para preparar 4-6esoxi'
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rifamicina SV de fórmula
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La nt-ieva -rifqmioina se prepara ponienoo en 

contacto, cuidadosamente, 4-desox i--4-Idazo-rifamicina 

S, disuelta en un disolvente orgánico a -1030, con 

una solución acuosa de un agente reductor suave. Cono 

agente reductor, los mejores resultados los dan los  

b isu lfito s , hidrosulfitos y su lfitos de metales alca­

linos, hidruro de litio-alum inio y borohidruro sódico.

E l compuesto de esta invención posee un 

grado sobresaliente de actividad aut¿bacteriana in v itr  

El compuesto muestra también una actividad 

considerable por administración subcutánea in vivo con­

tra infección por estafilococos en ratones.

(BD^ =11 ,5  m&'kg)

E l ejemplo siguiente ilu stra  la  prepara­

ción del compuesto .

EJEMPLO 1 -

4 -desox i-rif glicina SV -

En 300 mi de acetona, se disuelve una can

crdad oo <! g es 4—d eso x i—̂ -""diaso—r if s jn ic in a  S ( r i f a s i —20. .
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cina X, descrita por Sensi et a l. in 11 Fármaco, Sci. 

Ed., 16, 766 1.961). La solución se enfria a -109C y 

entonces se añade cuidadosamente, bajo agitación, una 

solución acuosa de 4 g de hidrosnlfito sódico en 100 mi 

de agua. Después de 10 minutos de haberse completado 

le. citada adición, la  mezcla se vierte en 2000 mi de 

agua de hielo y se lleva  a cabo una extracción con 

500 mi de acetato de e t ilo . La fase orgánica se ex­

tracta repetidamente con idéntico volumen de solución 

de fosfato tamponada a pH 7,3 y entonces se deshecha. 

Las capas acuosas se ponen conjuntamente, se lavan 

con acetato de e tilo  y, después de ajustar e l pH a 

2 aproximadamente con ácido clorhídrico acuoso al 

10%, so extractan con acetato de e t ilo . La capa orgá­

nica se concentra in vacuo y e l producto crista liza  co­

mo pequeños cristales verde amarillentos. Este preci­

pitado se recoge después de 15 horas aproximadamente 

(manteniendo la  solución a 4^0), se lava con acetato 

de e tilo  y se seca in vacuo a 45-C.

Rendimiento: 2,05 g (54%); p .f . 160-16390; 

Absorción máxima: l )  ^max 298 nyu = 306,3);

2) ¡\max 420 m̂  (E ^ "^  -  261,4).
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Descrita suficientemente la  naturaleza 

del invento, as í como la  manera de rea lizarlo  en la  

práctica, debe hacerse constar que las disposiciones 

anteriormente indicadas son susceptibles de modifica­

ciones de detalle en cuanto no alteren su principio 

fundamental, siendo lo  que constituyela. esencia del 

referido invento y por i o que se so lic ita  Patente de



Invención por CO años en España sobre: PROCEDIMIENTO DE

por lo siguiente:

18 .- Procedimiento de obtención de una 4-desoxi-

drofurano, a una temperatura entre 15 y 303 C, con una, so­

lución acuosa de un agente reductor suave, seleccionado en­

tre b isu lfito s , h idrosulfitos y su lfitos de metales a lc a li­

nos, hidruro de litio-alum inio y borohidruro sódico.

2 8 . -  Procedimiento de obtención de una 4-desoxi- 

rifamicina, SV, ta l y como queda susta.ncialm.ente descrito en 

la  presente memoria.

Esta memoria consta de 4 hojas escritas a máqui­

na por una sola cara.
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