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La presante inv̂ mciéa se refiere, eenSbrae se Amalea 
es en esameiago, a as proeediniente para la preparación de ós- 
terea de la esisa de eritroaieisa#. —  — -

Botes easpaestos reopcs&en a la fdssmla estractaral 
5^ ($):- -------- -------------------------------------------

10 .

t
'^3

^  en la qae: — ̂ -

pande ser on radical asile aliiático e ar^sátioe#
Rg pande ser Mdrógese o en radical aeilo slifdtico o aresdti- 

ce# —  ̂  — —  —
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20.

La lavenci&a tiene pe? objeta un procedimiento pera 
la obtención do los referidos coMpocatoe que, e^ncialmcnto, 
eo <mrectoríss pwqae ce hace reaccionar la oxicsa de eritrooi-* 
ciño con el correspondiente cloruro do ácido, aiifátlco o aro-* 
ciático# on un medio constituido por un dicolvonto orgáoico an­
hidro inerte hacia la reacción, tal cono acetona, on presencia 
de ana col alcalino católica y llevando la reacción a tempera- 
tara embionte, ^ r a  obtener un coc^woto de fórmila estructural 
(I), definido precodont^acRtc.

Pora la preporscidh do loo Bsonoáateres de la oaAca so 
asa asa cantidad estequioodtrica do clorare do ácido, oioatroo 
que poro la obtención do dióotores so osa un exceso del corres­
pondiente cloruro de ácido, en cuyo caso la reacción pnedo 
transcurrir tanto a temperatura Rabiante coas a teaperaturao 
elevadas. - — - ̂

Para facilitar la compresión do las procedentes 
idORB, se describen sogüdasento taooe ojenploo do realisación 
do la invención, loa codos, dado su carácter moraaante ilustra 
tiro, deberán cor considerados cocas desprovistos do todo dcaa- 
ce limitativo respecto a la protección legal.- **<*-...*-.*<.

íMmto do la d. srjtrodcii^ (SM-1?08)

So disuelven 5,02 g (0,006? solos) de la odas de 
orltrocdaina en 100 d  do acetona anhidra exenta do metano!. Se 
aBaden 2,8 g de Htd!Cê  anhidro y a contiaaocida ana disolución 
do 0,71 g do dorare de n-batirllo en 10 d  do acetona arhidra,
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gota a gota y toa agitación, dómate 1 hora. Se agita luego % 
hora a tem^rsiara cabiente y so filtra. Fi filtrado sa encen­
tra beata sequedad y el residuo cálido se disuelve en clorofor­
mo (10C el). Ce filtra y el filtrada ce lava con una disolución 
acuosa do NaHGÔ  al 5% y luego con agsu-- So decanta Is capa do 
elorofORBo y se seca sobre NogSÔ  anhidro. So filtra y so oncea 
tra el fütrodo. El residuo- sólido- so purifica recr&&aHsáadolo 
en acotna-Hge. Se obtienn asi 3 g del nono a-butirato do la 
oxit̂  de eritrosiciRa puro que funde a 125*88 G. Sendiaicnto 
5 5 % . ------ - - - ---------- - - - ---------- ------------

árs&inig para

Calculado & 65,12 % C, 9,11 % H, 3,42 % H.--------
Hallado $ 59,95 % C, 9,35 ̂  S, 3,31 r H.----- - - -

!wn%p?x) n
nonofen^aeetato ̂ .la.exima de..oritrosiciím (3AN-1710)

F-c obtiene a partir de 5,62 g (0,66? moles) do osisa 
de sr&tros&eiaa, i,03 g de clorure de fnilacetilo y 2,8 g do 
Há8(S)̂  anhidro segdn el pmediniente descrito en el o icario I. 
turificado rinde 3,8 g (rendimiento: (K) %) de producto que ihs¡- 
de a 120-5^ e. - ---- - -

ándlieiB para

(Aculado: 62,33 % C, 8,60 % H, 3,23 % N. - ---- - -
mmsdo Í 62,12 '% G, 8,65 % 3, 3,10 %n. - -- -- -

2-#3^i-^^sigsm to„do. .ciña (SAN-1706)
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Se obtiene a partir do 4 g (0,00334 Bolea) de oxiaa 
do oritrtxdcino, 0,98 g do cloruro do 2—fanoxi propionilo y 
2,24 g do NoHOO^ ac&idro eegdn el procodiaiOHto dcocrito en 
ogcr^lo I. Rindo 2,1 g do producto puro que Rasda a 125-8? C. 
(Rcndiaicnto 40 ̂ ).

faáliais pora — —

CdLada&M 61,59 ̂  C, 3,12 % N, 8,54 % n. - - ̂  -
Hallado $ 61,43 % C, 3,17 % H, 8,78 ̂  n. -

Baao TwHoxoBaaosdLaeotato 3c la exjpa, do eritrocdcina (PM1-4707)

So obtiene a partir de 4,50 & (0,006 solos) de orina 
do eritrocdciaa, 1,23 g do cloruro do p-clcRrofcnoxíacetilo y 
2,6 g do SáHCOg anhidro oogdn el prooediaicnto descrito en ol 
e^cEq^o I# Rindo asi 1,3 6 do producto puro que fundo a ia&*ge C

Aadlicis peacn p45^y^^2^ig* — —

Culculadoi 58,90 % 0, 8,02 % H, 3,05 % H.
Hollado $ 58,95 % 0, 8,01 % H, 2,93 $$ K. - ̂  ̂  ̂  ^ -

^ a o  3*4-disotorÍbencoatc do la oxiBa de crltroaicina (DAH-1711)

Se obtiene a partir de 5,02 g (0^67 soleo) do oodoa 
de orltrcoicina, 1,34 g de cloruro do 3,4-disotoxibensoilo y 
2,8 a de HtRKBg anhidro, eeg&a el procedisAonto descrito en el 
egotsB&e I. Rindo 2,3 g do producto puro qoe funde a 14C-9? C 
( 1 45 '**<'*******,<*-4—--a*********!— **



Calculado: 60, 3 1 % C, 8,39 % n, 3.0? ̂  ?l. - - - - -
Hallado * 59.9 ?.* C, 8,41 H, 2,89 % n* — — — — —

M B S P m  vx
Biaerilato do la exima ge eritrossieiigt (DAN—1763)

So disuelven 5,62 g (C,C06? coles) do osisa do orí- 
tronicina en 66 al de acetona anhidra exenta de metasol* So 
aSaden 6 g de HcdlCÔ  aẑ idro y a c^tinuaciéc una disolucidB 
de 1,81 g do cloruro de acriloilo en 26 El do acetona onM.úm, 
gota a gota y hago agitación, das-anta 1 hora* Ce doga luego to­
da la noche a temperatura os&ieatc y so filtra* B1 filtrado se 
concentra y el residuo sdlido .se disuelvo en OHClg (100 ni)* Se 
filtra y el filtrado so lava con solucián ac^oa do SaOH ífi %  
y luego con agua* So decanta la capa do clorofor&o y so seca 
sobre Esshidro* Se filtra y so concentra el filtrado* El
residuo sólida se recrists&isa do aeotona^O, risdiendo ssí 
2,1 g do producto puro que íhndo a 130-4  ̂C ( 42 %)* - - —

Análisis pera Ĉ Ŝ gŜ 0̂ ,.s — — — — — — — — — — — —

encalado: 60,26 % 5, 8,4? % H, 1.2? % B. - - - - -
M i a d o  : 60,34 % 6, 8,51 ^ 1?, 3,15 ̂  B* - - - - -

Análisis para Ĉ gE.ygKg0̂ gS -  - -------- -  -  - ---- -  -  -

W I
Bi n-hutirsto ác la oxina de. oritrosieina (DAB-1709)

Se obtiene a partir de 5,02 g (0,006? soles) do oxisa 
ge e$ltKOBic&Ba, 2,13 S do cloruro do n-hutirilo y 5 g do MSO^,



anhidro oegíb el procodiniente deacrito en el ejemplo VI, poro 
ouctituycndo la agitación a temperatura ambiente durante una 
noche por el ccúLentaniento a reflujo durante 2 horas* Rinde
4,5 6 do producto puro ( 6 0  f.) de punto de ibcián 134-8̂  C. 

r-ndlioio para. -

Calculados 60,79 C, 9,07 ̂  H, 1,15 % K*---
HsÚLlado ! 6l, 11 , 0, 9,14 7- h, 2,97 7- I?* —

SJiyTEC VIII
Picinmmto de la exima do eritréRdeina (:3M?-17C4)

Ce obtiene a partir de 5,02 g (0,0067 coloo) do exi­
ma de critrocsiciKa, 3,33 g de eloiuro de cianr^ilo y 5 g de 
HnHOOg anhidro, segdn el procedimiento descrito en el ejemplo 
VII* Rinde 3,8 g de cálido puro eme funde a 130-69 0 ( ^ : 4c ).

.̂ ndlicio para __ -

Calculado! 65,46 7" C, 7,99 ̂  H, 2,78 I?.----------
Hallado ! 65,4? 0, 8,21 f H, -2,60 ̂  n*------- -

BJEPPBO IX
Pi^-fenoxi- eroaionato de la 03dma de eritromieina (D^?-t7ü5)

Se obtiene a partir de 5,02 g (0,04367 coleo) do oxi- 
na de critroaicina, 3,7 g de cloruro de 2-fcnoxipropionilo y 
5 g de HaHCO^ anhidro, segáa el procedimiento descrito en el 
ejemplo VH* Rinde 4 g de producto puro (sua funde a llO-i^e g
(t^:45,n.---- ------------------------- --------------
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Calculado: 63*20 f C* 8,10 f H* 2*68 ̂  H . ------ -
Reliado x 63*30 % C+ 8,18 % B* 2*49 " B . --------

Análisis para -  -  -  - --------- -------- -  -

5.

le*

19.

Si 3.4-áiinotosibensoato ge la osism- de eritroEiciDo (3AÍ̂ -1712)

So obtiene a partir do 9*02 g (0*0067 solos) do osica 
Re erltraaieina* 4*01 g do cloruro do 3,4-dÍBetosá.bonsoilc y 9 g 
do MsIICOg ̂ ¿xidro. Rindo 3*4 g de producto paro que fundo a 
127—3&s 0 ( :  3& y). —

Análisis para

calculado* 61*32 '/ C* 7*86  ̂H* 2*^ ̂  I?. - - - ---- -
Hallado $ 60*93 % C* 7*86 -f H* 2*90 ̂  B. - - ------

Las actividades antibíátlcas do lea derivados sana y 
disoilaáos obtenidos* han sido deterainadas por cifuoidn en pla­
ca de agsr* fronte a Sarcin̂ lntQa ATOO 9341. Loo resultados 00 
indican en la tabla siguiente* -.-<---.***.*...*.*,*,****..1*..

QUAUTY
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C o l a o s  to Actividad tedrios Actividad bsilnda

BAN-170^ 856 s^/sg 633 meg/sg
DAE-1704 72? seg/sg No activo
3AN-1705 7 C 2  o o g / s g 361 seg/ag
DAB-17C6 818 seg/og 837 seg/se
DAN-1707 800 seg^ag 768 seg/sg
D A n - n c e 696 B C g / s ^ 716 seg/sg
DAN-1709 82$ seg/ag 775 neg/og
BAE-1711 804 seg/sg 643 BCg/ng
DAN-1712 68 i seg^ag 156 seg/mg

Descritas convonientesente las caracterioticaas de 
la invención, se !mce constar que en la oisoa oc poárda ia- 
troducir coactan variantes da detalle pueda aconse jar la expe 
rienda, siaŝ pro que con ello ce se nodlfiqme cu csencisliáad 
que es la que se rasase y concreta on la siguiente* - — - - —

N O ^ A

Se declaran de covedad y propiedad para EspeSa, sos 
territorios y piases de soberanía, las siguientes* — - — — -

K B I V I U B I C A C I O N  E S

!*— Proocáisiento para la prepsracidn de dateros de 
la orina do eritromieiaa* caracterisado porque se baca reac­
cionar la cx&aa do eritrocicirs can el correopondiente cloruro 
de dci&¡), alifáticc o arosdtico, en un sodio constituido por
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un áioolvcatc or̂ ésicc aíÉddro Inapto bacán la rescalda* en 
presencia de una sal alcalino miélica y llevando la reacción 
a tenperaturas ablente, ̂ ra obtener mi compuesto de únanla 
estructural (2)$ definida en la presente Basarle, descriptiva,

5* en la que puedo ser mi radical sello alifótico o aromático
y gg puede ser hidrogeno o trn radical seilo enfático o nrené- 
tico. - — - —

2. - Procedimiento para la preparación de ásteres ao 
la oxisa de aritresieiaa, oc^n la emterior rcívî icación*

^ * caructerisoRo porque la onisa de ĉ troaiciaa so hace reaccio­
nar con la cantidad estequiomótrica del correspondiente oloru- 
ro de ácido, para obtener ua Bímcóster ccnpuecto do fÓrsula es­
tructural (2̂ , en la que 3  ̂es un radical cello alífático o 
aroBétíco y Rg es un biRrdgcnc. - - - - - - - - - - - - - - -

3. — Procedisdento para la preparación do date$rcs do 
la oxima do exitrosicina, segén la reivindicación 1, ccraete- 
riaado porque la oxiaa de critroBicína se Mee reaccionar con 
un exceso del correspondiente cloruré de ácido en un disolven­
te orgánico anhidro* pera Obtener un dióater* compuesto do fór 
sola estructural (1) en la que 3̂ , y Rg son iguales y consisten 
en un radical acilo alifdtico o srm^tíce* substituido o no. -

4. - "PB3CE32BIBST8 PAM LA PRBP̂ AOION LS SSTESES DE
LA CUSA IS RRITR3^2Cn^. - - - - -------- ---- - -

?odo ello ccnfcrae se describe y reivindica en la 
25. presente menoría oue cenata de once bojes foliadas y secase-
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RrafiaSas por ana cdla 3o- oua coycŝ ,

a # 1 9 FE3J975
f. A. A!. CUREU. 5UÑ0t_
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