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PATENTE
DE
INVENCION

por "PROCIDIMIENTO PARA LA FREPARACION DE DERIVADOS DE
ACIDO IUMILISERGICO", & favor de la firma italiana
SOCLITA FARMACEUTICI ITALIA, rosidente en MILAN (Itelia)
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MEMORIA DESCRIFPTIVA

Objeto de cste invento es la preparacidén de de~
rivadog do dcido lumilisérgico, Mg particularmente, se
describe un método para preparar 8-ésteresQ10-éteres del
deido lumilisérgico, productos do partida de compucstos
farmacoldgicamente activos que se describen en la paton-
te norteaméricana N2 3,228,943 de la peficionaria.

El procedimiento consiste en hacer reaccionar el
dcido 1lisérgico con un alcohol alifdtico inferior que
contonga de 1 & 4 dtomos de earbono; on presencia do luz
y de wn 4cido mineral (como, por ejemplo, dcido sulfurico

o perelérico), Esta reaceién causa le adicién de un dtomo

"de hidrégeno y de un radical alcoxilico a log dos &tomos
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de carvono wnidos por enlace doble en posicidn 9 y 10, ros-

pectivamente, y-mientras tanto wn segundo radical alcoxi-

lico esterifica ol grupo acilico en la posieién 8.;
La'reaccién puede ofectuarse tal como presenta el

esquome reaccionel siguiente:

COOR COOR

\ NeCH
3

R~-OH/4cido mineral
N

7
en presencia de luz

donde R es wn radical alquilico inferior que contiene de 1
a 4 édtomos de carbono.

Como fuente de luz puede usarse una lémpara ordina-
ria de radiacidn ultravioleta o la luz solar, Se han obtenido
buenos resultados empleando ldmparas de 250 varios Philips~
HPLR o Hanau PL 321,

El tiempo necesario para la reaccién fotoquimica
puede variar considerablemente segin la concentracién del
dcido mineral que se omplee, la intensidad de la luz y la
temperatura.

A mayor concentracién del dcido mineral utilizado,
corresponde mayor rapidez de recaccidn, que es proporcional
a la intensided de 1la luz irradiada,

Ia roaccidn se efectua a temperatura de O a 409C y
de preforencia a tomperaturas entre 102C y la del ambiento,

Cuando la rosccién cstd torminada (1o que so ma-
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ficsta por ol desvanccimionto on ol espectro de absorcién del
méximo, en 315 milimicras, que es caracteristico de los deri-
vados de Acido lisérgico), se alcaliniza le mezcla con amo-
niaco y luego se la extrae con un disolvente que sea inmis-
cible coh el agua (como, por ejemplo; acetato de e$ilo 0 olo-
roformo). Iuego se elimina el diéolvento por evaporacion y se

crigtaliza do un disolvente apropiado el 8-dster-10-Gter
del écido lumilisérgico,

21 ejemplo que sigue sirve para ilustrar ol in~

vento gin limitarlo,

EJEMPLO »
8-Metil=éstor-l0~metil-dter del Acido lumiligéreico

Se disuelven en 40 cc de motanol y 7,5 ce de
dcido sulffrico 1,5 gramos do monchidrato de dcido Lisér-
gico y se irrddia la mezcla resultante en un matraz de
Pyrex con una lémpara Philips-HPLR de 250 vatios, Terminada

la reaccién, se diluye con agua, se alcaliniza con amo-

niaco y sc oxtrae con cloroformo,

Por ovaporacién del disolvente y cristalizacién en
dter otilico, se obticnen 1,1 g del 8-metil~déster-1lO-metil-
~étor del decido lumiligérgico, fundente a 181-1832(C; [alfa]%oQ
=02 (¢ = 0,47 en piridina)..

- Procodiondo tal como so ha descrito antes, poro
utilizando, o lugar de metanol; otros aleoholes aliféticos
inferiores (como el etanol, cl propanol y el butanol), se

obticnen los respectivos derivados de 8-éster-lO0-éter,
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NOTA

Dugerito ¢l objeto del prescnte invenio, se
declaran nuevas y de propia invoeneidn las siguientes rei-
vindicaciones con prioridad de la solicitud de patonte
italiana ne 16762-4/69 del 13.5.69.

1, Proccedimiento para la preparacidén de deri~

‘'vedos de 4eido lumilisérgico de la férmula
COOR

_,<<;“~“\N~CH

RO=

, A
e
h
en la que R os un radical alquilico inferior que contiene
de 1 a 4 Atomos de carbono, caracterizado por hacérse reace-
cionar el dcido lisdérgico con un alcohol alifdtico inferior
que contiene do 1 a 4 4tomos deo carbono, en presencia de

luz y de un deide mineral,

2. Procedimiento segin la reivindicacidén 1, carac~
terizado on que la fuente de luz os una lémpara d9 rayos

ultravioleta.

3. Procedimionto segin la reivindicacidén 1, carac-

terizado en que el decido mineral es el dcido sulfdrico,

4, Procedimiento segin le reivindiecacién 1,

caractorizado on que el alcohol alifdtico inferior es ol
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matanol.

5. Procedimiento segin la reivindicacién 1,
caracterizado en que el alcohol alifdtico inferior es

el otanol.

6. Procedimicnto segin la reivindicaecién 1, ca-
ractorizado en que ol alcohol alifatico inferior es ol

propanol,

7. Procedimionto sogin la reivindicacién 1, ce~
racterizado on que el glecohol alifdtico inferior es el

butanol,

8, Procodimionto para la preparacidén de derive-~

dog do dcido lumilisérgico,

Sogin so describe y reivindica en la presente
memoria descriptiva que consta de cinco hojas foliadas y

esceritas & mAdquina por una sola cara,

Madrid, a 12 de Mayo do 1970,
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