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PATENTE

DE

INVENCION

~ por "UN PROCEDIMTENTO PARA TA OBTENCION DE SALES DE CEFA-

LEXINA, CON ACTDOS SULFONICOS", a favor de la firma espaiio-
la ANTONIO GALLARDO, S.4., residente en BARCELONA, calle
Cardoner, 72-T4.

MEMORIA DESCRIPTIVA

Fn la presente patente de invencidén se describe
un procedimiento para la obtencién de sales con cefalexina
y deidos sulfdénlcos, de la siguiente férmula:
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Donden e igual al 6§62y R estd representado por los
deidos sulfénicos de férmula:
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Bstos dcldos reaccionan con la cefalexina, en me-
dio acuoso 6 utilizando solventes como metanol, etanol, acc-
tona, metil-etil-cetona y metil-lsobutil-cetona.

También en medio alecalino formando las sales s6di-
cas de 108 dcldos sulfdnicos y reaccidén posterior con el
clorhidrato de cefalexina,

Las sales que se forman con la cefalexina y los
dcidos anteriormente descritos tiemen la estructura siguien—
tel
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Bunapsilato de cefalexina ¢ 2,6-diferbutil~l 5 naf-

talen disulfonzato de cefalexina,
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Guayacolsulfonato de cefalexina 6 l-hidroxi-2-meto-
xi-d-fenilsulfonato de cefalexina,
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Dibunato de cefalexina 6 2,6-deterbutil-l-naftalen
sulfonato de cefalexina.

Las sales formadas se separan espontaneamente en for—
m2 de precipltados cristalinos o se precipitan de las solue io~
nes de reaccidén ocon solventes tales como &ter, é&ter de petrdleo
y otros,

Ias sales de 18 presente invencidn, se caracterizan
también por una mayor solubilidad que la cefalexina de que se

parte; 8iendo éste un medio mds eficaz de suministrar el anti-
bié-biCOO

4 oontinuacidn se citan algunos ejemplos ilustrati-
vos de los métodos empleados para la obtencidén de estas sales.

Eiemplo 1

2,6-diterbutil-l,b-naftalen disvlfonato: de cefalexina
(Bungp silato de cefalexina)




En un matrez de reaccidn, se colocaron 1,22 grs. de
cefaloxinamonhidrato (0,0033) moles y 15 ml. de metanol atso-
1&&0. Mientrés se aglta a $emperature ambiente Se afiade una
disolueién de 0,74 grs. de deldo, 2,6-diterbutil-l,5-naftalen
disulfénico del 90% (0,00165 moles) en 10 ml., de metanol abso-
luto.

Se agita durente 15 minutos a temperatura ambiente
'y .se precipita sobre 200 ml de éter etilico absoluto en frio,

El producto precipitado se separa por filtracidn, se
1ava varias veces con &ter anhldro frio y se deseca én vaclo
gsobre pentéxido de £ésforo.

Se obtuvieron 1,5 gre. 77% de rendimiento. Andlisis
guimico y mlorobiolégico confirmaron el compuestos

Tedxrd co Experimental

Contenido S % 11,76 11, 4%

Titulacién yodométrica 61, 75% 65, 4%

Valoracién microbioldgica 61,75% 61,81%
Ejemplo 2

Guayacol-sulfonato de cefalexina
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En un matraz de reaccidn provisto de agitador, se co-
locaron 0,9 grs. de cefalexina monohidrato (0,00246 moles) en
10 ml. de metano, Se afiadieron posteriormeﬁte y con agitaclén
0,6 grs. de dcido gusyacolsulfénico de 83% (0,00243 moles) en
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10 rl. de metanol.

Se disuelve todo de immediato y se continta la agi-
taclién durante 5 minutos mds & temperature ambiente, se filtra
y se precipita con 250 ml., de &ter anhidro con agitacidén enér-

gi ca,

Se recoge el precipitado y se lava con é&ter anhidro
frio, secéndose en desecador al vacio., S¢ obtuvieron 1,2 gr.
88, 3%

Andlisis Tedrico Experimental
Contenido en S% 11,61 10,86
Andlisis yodométrico 66,2 62, 5%
Andlisis microbiolégico 66, 2% 65, 3%

RELVINDICACIONES

Desorito el objeto del presente invento, se decla-
ran nueves y de propia invencidn, las siguientes reivindice.

olones,

l.~ Un procedimiento para la obtencidn de sales de
cefalexina con dcidos sulfénicos de la férmula siguiente:
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Donde n es igual & 1 0 2y R estéd representado por los doi-

dos sulfdénicos de férmula:



Do

10.

]
;A
-

20,

25

-QLCH

Hc.ci\/

ac. Bunapsgilico

ac. Guayacolsulfénico.

ac. Dibunico

y caracterizado por verificerse la reacceidén entre 02 y 59 ¥

en medlo acuoso y utllizando como solventes: metanol, entanol,
acetona, metil etll cetona, metil lsobutlil cetona y otros,

2.~ Un procedimiento segln la reivindieacién 1y ca-

racterizado por la utilizacidén en medio acuoso de las sales
alcalina de los dcldos sulfénicos con el clorhidrato de cefa-
lexina, obteniéndose sales que responden & las siguientes es-

tructuras«
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Bunapsilato de cefalexina o 2,6-diterbutil naftelen
disulfonato de cefalexina.

Guayacolsulfonato de cefalexina,
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Dibunato de cefalexina o 2,6-diterbutil-nafitalen sul-
fonato de cefalexina. '
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3+~ Un procedimiento segtn las reivindicaciones an-

~ teriores y caracterizado porque las sales formadas se Scparan

espontaneamente en forma de precipitado cristalino o se preci-
pitan de las soluciones de reaccidn, utilizando como solvente
el éter, &ter de petréleo y otros solventes no polares.

4.~ Un procedimiento para la obtencidn de sales de
cefalexina oon decidos sulfénicos.

Segn se desoribe y reivindice en la presente memo-
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