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MEARIA BESCKEPTIVA
El presente invento se refiere a nnevos estertores 

de la solio pregnénica. Mas concretamente, e l invento se 
refiere  a D-homoesteroides de la serie pragnánics y a un 
procedimiento para sn preparación.

los D-homoesteroides proporcionados por e l pre­
sente invento son compuestos do la fórmula general

ro o bromo y
17 91R ' y representan cada uno, independientemente, 

un grupo hidroxílico o aciloxílico. 
ios grupos aciloxílíeos antes citados se derivan, 

preferentemente, de los ácidos carboxílicos a lifá tico s o 
cio loalifáticos, saturados o insaturados, o ara lifá ticos 
o aromáticos, con 20 átomos de carbono a lo sumo y prefe­
rentemente 12 átomos de carbono a lo sumo. Ejemplos de 
ta les ácidos son: el ácido fórmico, e l ácido acético, e l  
ácido piválico, e l ácido propiónico, e l ácido butírico, 
e l  ácido caprónico, e l ácido cuántico, e l ácido oleíco, 
el ácido palmítico, e l ácido esteáricos el ácido succínico,
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e l ácido malárico, e l ácido fumárico, e l ácido c ítrico , e l 
ácido ciclohexilpropíónico, e l ácido fenilacetico y el 
ácido benzoico.

Un grupo preferido de los compuestos de la fórmu­
la I  lo componen aquellos en los que Rr̂  representa un áto­
mo do hidrógeno o de flúor y R**̂  y R ^ representan un gru­
po hidroxílico o alcanoiloxílico de De los compues­
tos substituidos en la posición 6 se prefieren los isóme­
ros 6alfa.

Según e l procedimiento proporcionado por el 
presente invento, los D-homoestoroldes antes oitados (o 
sea, los compuestos de la fórmula I  y sus derivados 1, 2-de- 
hidro) se preparan:
doshidrohalogenado un D-homoesteroide de la fórmula 
general

la deshidrohalogenación do un D-homoesteroide de 
la fórmula XI puedo lloverse a cobo utilizando una base 
(por ejemplo, una base orgánica como la piridina).

las materias de partida utilizadas on e l pro­
cedimiento precedente pueden, siempre que no sean conoci­
das p no se describan a continuación, prepararse de manera
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análoga a los métodos conocidos o que a continuación se des­
criben.

Los D-homoesteroides proporcionados por este in ­
vento (o sea, los compuestos de la formule I  y sus deriva­
dos 1, 2-dehidro) poseen actividad endocrina, y en particu­
la r  antiinflamatoria.

Los D-homoesteroides proporcionados por e l pre­
sente invento pueden u tilizarse  como medicamentos; por ejem­
plo en forma de preparados farmacéuticos que los contengan 
en asociación con un vehículo farmacéutico compatible. Es­
te  vehículo puede ser un material de vehículo inerte , orgá­
nico o inorgánico, apto para administración entera1, percu- 
tánea o parenteral, como, por ejemplo, agua., gelatina., go­
ma arábiga, lactosa, almidón, estearato de magnesio, talco, 
aceites vegetales polialquilenglicoles, vaselina, etc. Los 
preparados farmacéuticos pueden hallarse en forma sólida.
(por ejemplo, de p as tilla s , grageas, supositorios o cápsu­
las), en forma, semisólida (por ejemplo, de pomadas) o en 
forma líquida (por ejemplo, de soluciones, suspensiones o 
emulsiones). En caso necesario las preparaciones farmacéu­
ticas pueden este rilizarse  y/o contener coadyuvantes, como 
agentes conservadores, estabilizadores, humectantes, emul- 
gentes, sales para, varia r la presión osmótica o amortigua­
dores. También pueden contener otras sustancias de utilidad 
terapéutica.

E l ejemplo que sigue ilu s tra  e l procedimiento 
proporcionado por e l invento.

EJEMPLO
Se calienta en reflujo , durante 30 minutos, una
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mezcla de 1,0 g de 5alfa,6alfa-dicloro-21-acetoxi-llbeta- 
17aaIf a-dihidroxi-D-homo-pregnan-3,20-diona, 1,0 g de ace­
ta to  sódico anhidro y 40 co de etanol a l 95%. luego se v ie r­
te  la mezcla reacciona! en 250 cc de agua helada y se ex­
trae con cloruro de metí leño. Se lava e l extracto con agua, 
se seca y se evapora.. Se recris ta liza  e l residuo en aceto­
na. hexano, lo que ¿a 21*aoetoxi-6beta-cloro-llbeta,17aal- 
fa-di-hidroxi-D-homo-pregn-4-en-3, 20-diona pura.

El material de partida puede prepararse como s i ­
gue i

Se hace reaccionar 21-acetoxi-llbeta-l7aalfa- 
-dihidro:d.-D-homopregn-4-en-3, 20-diona con e tileng lico l y 
ácido p-toluensulfónico en benceno para obtener e l 3-mono- 
oetal. Se disuelve e l ceta l en cloroformo y se tra ta  la 
solución con 1,05 cloro equivalentes a OSO. Se deja que la  
mezcla reaocíonal alcance la temperatura ambiente mien­
tras  que se hace pasar nitrógeno a través de la. solución. 
Se evapora, la solución después del lavado y secado y se 
deja reposar e l residuo con acetona 2 N durante 5 horas a 
la temperatura ambiente. la elaboración usual proporciona 
e l compuesto deseado.

NOT A
Descrito e l objeto del presente invento, se de­

claran nuevas y de propia invención las siguientes re i­
vindicaciones como divisionales de la solicitud de patente 
de invención na 413.083 de fecha 28 de Mayo de 1973) con 
prioridad de la solicitud de patente suiza na 4666/72 del 
29 de Marzo de 1972.
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1. Un procedimiento para la preparación de 
D-homoesteroides de la serie del pregnano de la fórmala, 
general

(I)

en la  que
Bp representa un átomo de hidrógeno, flúor, cloro 

o bromo y
R y representan cada uno, independientemente, un 

grupo hidroxílico o aciloxílico , 
caracterizado porqae comprende deshidroclorar un D-homoes- 
teroide de la fórmala general

(XI)

2. Un procedimiento, de conformidad con la re i­
vindicación 1, caracterizado porqae en una forma de rea li­
zación preferente resalta un compnesto de la fórmala I ,  ex-



- 7 ..

puesto en la  reivindicación 1, en la qu.e R,9 representan un 
átomo de hidrogeno o de flúor y R*̂  y representan un 
grupo hidroxílico o alcanoiloxílico de C.

3. Un procedimiento, de conformidad con la re i-
5 . vindicación 1, caracterizado porque en su realización la

reacción de deshidrocloración se lleva a cabo por tra ta - , v..' 
miento del compuesto de la fórmula XI con una base, prefe­
rentemente orgánica del tipo piridina.

4. Un procedimiento para la preparación de D-homo-- 
esteroides de la  serie del pregnano.

Según se describe y reivindica en la presente 
memoria descriptiva, que consta de 7 páginas foliadas y es­
c ritas  a máquina por una sola de sus caras.

Madrid, a 1 d< '
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