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Procedimiento para la obtencién de 14-desoxi-—14-
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DLa presente invencidn se relacicona con uin pro-
cedimiento para la obitencidn del nuevo compuvesto de

Térmule II.
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El compuesto de férmula II puede emplearse para la produccidn
de los compuestos de férmula Ia,

OCO--CH?.MR.l
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en conde Rl es hiérdgeno, cloro, bromo, yodo, tiocianalo,
- agzido, &cido ditiocarbénico-o-alnuilo(Cl a Cs),
(N,N-tetrametileno-ticcarbamoil)-mercapto, ~S-fenilo,
-~3-fenilo substituiéo por carboxilo o por dno o dos
radicales hidroxilo, btsfgiridilo, ~-S-beneilo,
uS~al§uilo(Cl_a CS) , O -S-alquilo(cl 2 CS) substituido

_por uno o mAs radicales amino, hidroxilo o carboxilos
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Los compuestos de férmula Ia son valiosos antibidticos.

De acuerdo con el procedimiento de la invencidn el

compuesto de férmula II puede producirse reaccionando pleuromutilina .

de foérmula IV

OCO”CHa“OI{

) con p-toluenosulfocloruro.

La réaccién se efectla convenientemente en un disolvente
orginico inerte, tal como tolueho o benceno, preferentemente, sin
‘embargo, en un disolvente que simulténcamente éctﬁe como agente
ligador de dcidos, tal como piridina. La temperatura de la reaccidn
10° deberad fluctuar entre -15° y -1b°c, siendo el periodo de la reaccién

de 2 a k4 horas.

El material inicial de férmula IV es conccido y puede
producirse de acuerdo con ¢l procedimiento descrito en la Memoria

de Patente de Invencidén Austriaca No. 250 770.
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En el sigulente Ejemplo no limitativo todad 5.5553.

o

T

temperaturas estdn indlecadas en grados Centigrado.

1k .Desoxi-1-tosiloxiacetoxi-mutilina

(compuesto de férmula IT)

95 g de pleuromutilina se disuclven en 350 cc de
piridina. La solucidn se enfria a -15° durante 20 minutos, se afaden
de ﬁna vez 65 g de p-tolueno-sulfoeloruro y la mezela se sacude
hasta que el materlal se disuelve completamente. Se deja reposar la
mezela a ~15° durante 2 horas, y a la temperatura de agua de hlelo
durante 1 hora, sacudiendo frecuentemente, La elaboracidn posterior
se efectla virtiendo la mezcla sobre 3C0 a 400 cc de agus de hielo Yy
extrayendo con 350 ec de cloroformo. La ;olucién orgénica fria se
sacude 1 vez con agua de hielo, 3 veeces con Acido sulfirico 3 normal
previamente enfriado (un totql de aprox. 1 ;itro), L vez con agua ¥y
1 vez con una solucidn saturada de bicarbonato de sodic., La fase de
eloroformo se separa,se seca con sulfato de sodio y se concentra
mediante evaporacidén. Se le afinde bencina (fracciéﬂ de hexano) al
residuo, el que cristaliza despuds de frotar durante un corto periodo.
Despuds de reposar durante la noche, los cristales se filtran con
suceidn, se secan y se reeristalizan de aprox. 350 ce de isopropanol,
con lo cual se obtiene . 14-desoxi-14~tosiloxiacctoxi-nutilina con un
P.F.‘de 1416-148°, Después de la recristalizacion d; acetona/hexano el

P oFo Sube a 11‘7, 5”111'9, 50 .

Andlisis CH: caleulado C 65,39 H 7,57 &
hallado 65,02 1,70 %
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Deccrits suficientemente la naturaleza del inveﬁtu,
asi couwe la manere de realizarlo en la prdctica, debe ha-
cerse constar gue las disposiciones anteriormente indica-

5 das son susceptibles de modificaciones de detalle en cuen
to no alteren su princivio fundamental; fambidén se hace
constar que el invento se reflere a una solicitud de pa-
tente presentada en Austria con fecha 25 de julio de 19683,
noA7223/69, acoriéndose por lo tanto, a los beneficios que

10 conceden log Convenlos Internacionales cn vigor, siendo 1o
que conctituye la esencia del referido invento y por lo que
se solicita Patente de Invencidn por 20 afics en Espasda, S0~
bre: Procedimiento para la obtencidn de 14-desoxi-14-tosilp
xiacetcoximutilina; caracterizéndose por lo siguiente:

15 T Procedimiento pars la obtenciég_de 14~desoxi~14-

—tosiloxiacetokimutilina, de férmula II,

£ o

oco-CH2-0-302@0H3
/CHE’) . A II

CH‘:‘-CHQ

caracterizado porque se reacciona pleurcsutilina de férmula

Iv,

o e
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. CH=CHo

0}{ OH

con p-tolueno-sulfocloruro.

2.~ Procedimiento segtn la reivindicacidn 1, curscie-
10, © rizado porque la reaccibén se efectia a una temperatura en-
tre ~15¢ y -102C,
3.~ Procedimiento para le obtencién de 14-desoxi-14.-
tosiloacetoximutilina; “cai y como queda sustancialmente
deserito en la presente memoria.

15 Esta memoris

gonsta de seis hojas escritas a mdguine
por una sola carl | '
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