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por " Procedimiento de obtencidn de un nuevo derivedc de eri-

tromicina".

a favor de LABORATORIOS ROGER, S,A,, domiciliada en Barcelona,
¢/. Cércega, 541,

MEMORIA DESCRIPTIVA

Con objeto de obtensr nuevos compuestos antibidticos,
que cubran un espectro lo mas amplio posible, hemos sintetizado
diversos compuestos de eritromicina, uno de los mas interesan—
tes, ha resultado ser, e; cloxacilinato de eritromicina, que
es activo frente a un gr;n nlmero de gérmenss gram-positivos
Yy gram-negativos, presentandoc adsmds una muy baja toxicidad.

£l método de sintesis, se basa en la previa obtencidn
de cloxacilina dcida a partir de eloxacilina sédica (producte
comercial) y subsiguiente salificacidn de su grupo cérboxilo
(4cido), con la eritromicina, moldcula de cardcter bdsico,

El proceso manipulativo, podrfa ser como siguie:

En un erlesnmeyer de 250 c,c. provisto de agitador
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magndtico y enfriado exteriormente con egua~hielo, se disuel-
ven 47,6 g, de cloxacilina sddica monohidrato, se afade a con-
tinuacién, con agitacidn y muy lentamente ClH 1N, hasta que

el pH de la solucidn alcanza sl valor de 3,5. Se filtra el pre-
cipitado obtenido, se prensa y se disuelve en 60 CeCo U8 ace=
tona, A esta solucidn acetdnica se affaden 73,39 gr, de eritromi--
cina en suspensidn en acetona, Se mantiene la agitacidn y se
aumenta la taemperatura hasta 408C, Al cabo de 5 minutos tenemos
una disolucidn total}.S;.alimin; el disolvents al vac{o en ro~-
tavapar y el residuc obtenido se recristaliza en etanol-eter

ds pet;ﬁleo, por dos veces, obtenidndoss con un rendimiento ﬁal
52%, un producto sélido, soluble en alcohol y acetona & insolu-
ble en agua, con punto de fusiﬁn.lua—lﬂgﬂ, que analizado resul=-
ta ser sl esperado cloxacilinatc de eritromicina,

Andlisist C5gHgsCL Ndbms' (i’..16¢._9.,82-). Calec: C 57‘,52%; H ;,sq%;
Cl 3,03%; N 4,79%; S 2,74%; Hell:.C 57,10%; H 7,35%; C1 2,98%;

N 4,61%, § 2,558, | ' |

Valoracidn yodimdtrica: 99,%2% de riqusza,

Se entiende que la protecciﬁn gue recaba la prssente patante‘se
extiende a las formes de realizacidn esencialmente equivalentes
tales como las que deriven de variar el orden de adicidén de los
reactivos, o los tiempos y disclventss de reaccidn y cristaliza—

cidn, sin que guede alterada su propia esencialidad,
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Se reivindica como:objetu de la prasents patenté ds

invencidn:
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18, Procedimiento de obtencidn de un nuevo derivado
de eritromiéina, caracterizado porque la eritromicina es sali-
fizada con cloxacilina ‘dcida, haciéndose la reaccidn en medio

orgénico polar y obtenidndose la sal cloxecilinato de eritro-

micina,

28 ,= Procedimiento de obtencidn de acuerdo con la rei-
vindicaciﬁn“l, caracterizado porque la cloxacilina dcida se ob-
tiens "in situ", a partir de cloxacilina sddica y un #écido fuer~
te, .

. 38,~ Procedimiento de obtencidn de acuerdc con las
reivindicaciones 1l y 2, caracterizado porque sl medioc de reac-
cidn es acetona.

49 .~ PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE UN NUEVQC DERIVADO

DE ERITROMICINA,.

~Consta la presente memorie de tres hojas foliadas y

1

mecanografiadas por una sola cara,

Barcelona, 30 de Enero de 1970
LABORATORIOS ROGER, S.A.
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