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-PATENTE DE .INVENC-IOÑ'. 

Case, 4-8204A-3/C '

PROCEDIMENTO PARA LA OBTENCION .DE NUEVOS DERIVADOS

DE ANHIDROFURANOSA.

CIBA-GEIGY A.C., entidad suiza, residente en Basi 

lea, Suiza.- ' -  ̂ .

5

La invención se refiere a nuevos derivados de 

anhidrofuranosa de fórmula I .
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en la qué Rg significa hidrógeno, alquilo, amihoalquílo, al- ; 

quenilo, arilalquilo o acilo, significa hidrógeno, alquilo, 
alquenilo, arilalquilo o acilo y -A-0- significa¡uñ,resto 
-CBOR^-CHg-O- ó -CH(CHg0R^)-0, donde R^,o bien R^ tiene uno ; 
4. lo. indidad.. ,dr. 6, dond. ..t'í , ,. ¡

por hidrógeno, o donde dos de los restos Rg, R^ y o bien j 
R^ juntos forman un reBto ilideno, donde uno de los restos j 

Rg, R^ y R^ o bien R^ es diferente a hidrógeno ouando 16* otros 

dos de estos restos son hidrógeno, y donde en los oompuestos j 
con.-OHOR^-CHg-O- como restos -A-0- uno de los restos Rg, R^ ' 
y R^ ás distinto a metilo, cuandó los otros dos de estos res- ! 
boa son metilo, y donde en los compuestos con.-CHORy-CHg-O 
como resto A-0- uno de los restos Rg, R^ y es distinto a- ¡ 
acetilo cuando los otros dos de estos restos son aoetiloj y . i

-.-.idonde en los oompuestos oon -CHOR^-CHg-O- cómo resto -A-0- j
uno de los restos Rg, R^ y es distinto a p-toluenosulfoni- j
lo cuando los otros de estos restos son p-toíuenoáulfoniló, ¡
y donde en los compuestos con -CH(CHg0R^)-0- como resto -A-0- ¡
uno de los restos Rg, y R^ es distinto a bencilo cuando '
los otros dos de estos restos son bencilo, asi como á prooe-< }
dimientos para su obtención.

Restos inferiores son a continuación especialmente
aquellos oon hasta 7 átomos de carbono, ante todo con hasta i

' ' . ! . ' } 
4 átomos de carbono. Un resto de carácter alifático es uno de ¡

. t
aquellos en el cual su enlace libre parte de un átomo que no. }

t
es miembro de un sistema aromático. !

t
Loe nuevos derivados de anhidrofurano de fórmula I i 

son los derivados de 1,5-anhidro-L- ó -D-hexofuranosa ó los ¡ 
derivados de 1,6-anhidro-L- ó -D-hexófuranosa, especialmente 
í.os derivados de 1,6-anhidro-^-D-glucof uranosa, los deriva-
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dos de 1,6-anhidro- ̂ -D-alofuranosa, los derivados de 1,6-
}-nhidro-^ -D-manofuranosa y los derivados de 1,6-anhidro-^-L-!

! !
idofuranosa, los derivados de 1,6-anhidro-(Á-L-gulosa o loa 
(.orrespondi entes derivados de 1,3-anhidro-xiloí uranosa. j

El alquilo R^, R^ y/o R^ o bián R^ es, especialmen-¡ 

te, alquilo inferior, por ejemplo, etilo, iso-propilo, bdtilc 
ae cadena recta o ramificado, enlazado en posición arbitraria, 
pentilo, hexilo o heptilo, y, -ante todo, metilo o n-propilo.

El aminoalquilo es, especialmente, aminoalquilo^ 
inferior, donde el amino puede ser amino libre, alquilo infe- 
rior-amino o dialquilo inferior^-amino, tal como 2-metilamino- 
etilo, 2-dimetilamino, 2-etilamiÁo-étilo.y, especialmente, 
2-dietilamino-etilo.

El alquenilo Rg, y/o R^ o bien es, especial­

mente, alquenilo inferior, por ejemplo; isopropenilo, 2-meta- 

111o, 3-*butenilo y, ante todo, alilo.

El arilalquilo R^, R^ y/o R^ o bien R^ es especial­
mente aril-alquilo inferior, teniendo la parte alquilo infe­

rior, ante todo,ei significado de arriba y siendo.especialmen­
te metilo, y donde la parte arilo ea naftilo o, ante todo,fe- 
nilo, que en caso dado están sustituidos, tal como por halóge­
no, alquilo inferior, alcoxi inferior, trifluormetilo y/o hi- 
droxi, teniendo la parte arilo varios sustituyentes, tal como 
dos o tres, especialmente,sin embargo, solo un sustituyante, 
preferentemente en la posición 4, o estando sin sustituir.

El halógeno es, por ejemplo, bromo y, especialmente
cloro.

El alquilo inferior es, especialmente el itdicado ; 
para Rg, R^ y/o o bián R^.
El alcoxi inferior es especialmente aquél que en la pe rte al-30
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cuilo inferior tiene el significado indicado para Rg, y/o 
o bien Rg, tal oomo etoxi, n-propoxi, iaopropoxi o, ante 

lodo metoxi.

El acilo Rg, R^ y/o R^ o bien Rg es, especialmente ¡
resto acilo de un ácido orgánicd,-especialmente de un áoi-¡

do oarboxilioo orgánico. Asi el acilo es especialmente aloanó-
ilo, ante todo aloanoilo inferior, tal comd aóatilo o prcpio-
nilo, o también aroilo, tal como naftoilo-1, haftoilo-2 y. '
especialmente benzoilo, 6 benzoilo óustituido por halógeno,, t
alquilo inferior, alcoxi inferiot, trifiuormetilo, hidroxi.p
alcanoiloxi inferior, tal como saliciloilo o acétiisalioiloi-.!
lo, asi como piridi^carbonilo, por ejemplo, nicotlnoilo, o !
también un resto acilo de un ácido sulfónico orgánico, por. . ¡
ejemplo, de un ácido ácanosulfónico, especialmente de un áci- ¡
do alcano inferior-sulfónico, tal como ácido metanosulfónice !
o etanosulfónico, o de un ácido arilsulfónicó^ especialmente !
de un ácido feniisulfónico, en caso dado alquilo inferior-sus-'
tituido, tal oomo ácido bencejDaulfónico o ácido p-toluenoaul-

; ! 
fónico, asi como oarbamoilo, tal como carbamoilo insustitui- ,
do, alquilo inferior-oarbamoilo o áril-carbamoilo, tal oomo
metíloarbamoilo o feniR-carbamoilo.

El acilo Rg, R^ y/o o bien Rg es sin embargo 
también un resto acilo de un ácido oavboxilico de eficacia 
antiinflamatoria, especialmente un restó acilo de fórmula II

R7
Ar - C -- CO -

R8

ydi)
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en 1* que Ar significa un reato fenilo, <̂ Ue ^ref erent'etaente 
íüede estar sustituido por grupoa -iícioalquilo, oicloalqueni- 
lo, arilo, arilalquilo inferior, ciclóalquil-alqüilo. inferior, 
alcoxi inferior¿ alqueniloxi inferior, alquilo inferior-meroap 
to, fenoxi^ fenilmercapto, halógeno, trifluormetilo, oianb,

nitro, hidroxi, mercapto, alquilo infOrior-amino, dialquilo in¡"
'! ;

ferior amino, fenilamino, N-fenil-N-alquilo inferior-aminb ó 
alquileno inferior-amino, donde el reato alquileno inferior 
puede eatar, en oasp dado, interrumpido por átomos de oxige­
no, azufre o de nitrógeno, en oasó dado auatituidoa por gru­
pos alquilo inferior o alcanoilo inferior, aai como grupeó 

alquenileno inferior-amino, alcanoilamino inferior, oarbamoi- 
lo, N-alquilo inferior-oarbamoilo, N,N-di¿lquilO inferior-oar- 
bamoilo, aulfamollo, N-alqullo inferioi-aulfamoilo^ N,N-dial- 
quilo inferior-aulfamoilo, alquilo inferior-sulfona, alquilo 
inferior-aulfina ó benzoilo, asi como por grupos 1,2,3.4-te- 
trahidroquinolinil-(l), 1,2,3.4-tetrahidro-isoquinolinil-(2), 
fanoxazinilo-(lO), ,fenotiazinilo-(10), indolinilo-s(l), 10,11- 
dihidro-5H*-dibenz/b,f/azepinilo-(3), A^-oxazolinilo-(3), 
A^-isoxazolinilo-(2) ó A ^ -tiazolinilo-( 3), 2H-1,2-tiazini- 
lo-(2), 3.4-, 3,6- ó 5,6-dihidro-2H-l,2-tiazinilo-(2), 2,3-di- 

hidro-4H-l,2-oxazinilo-(2), 3,4- ó 3.6-dihidro-2H-l,3-oxazi- 
nilo-(3). 4H-l,4-oxazinilo-(4), 2,3-dihidro-4H-l,4^-oxazinilo- 
(4), 2H-1,2-oxazinilo-(2) ó 3,6-dihidro-2H-l,2-oxazinilo-(2), 
preferentemente, zin embargo, pirrolilo-(l), isoindolinilo-(2) 
ó 3.6-dihidr0-2H-1,2-oxazinilo-(2) u l-oxo-iaoindolinilo-(2) 
y/o grupoa alquilo inferior ó alquenilo inferior, pudiendo for 
mar 2 grupos alquilo inferior,en posición adyacente,juntos un 
grupo alquileno inferior o un grupo alquenileno inferior, y el 
reato fenile, en un sustituyeñte de Ar, preferentemente en un
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í:rupo amino ccrrespondientemente nustituido, puede oodteñer ! 
como auatituyonto, por ejemplo, rostóa de alquilo inferior, j 
íIcoxi inferior o trifluormetilo y/o átomos de halógeno, Ry.y i 

Kg son iguales o diferentes y significan un átomo de hidróge- j 
lo, un restó alquilo* inferior, alquenilo inferior, alquinilo 
inferior, alquilideno inferior, alquenilideno'inferior ¿"¿Iqui 
lideno inferior, un resto oioloalquilo, arilalquilo inferior 
o arilo.

El oioloalquilo, cicloalquenilo y cicloalquilo-al- 
quilo inferior son oioloalquilo mono, bi- o policiclico, ciclo 
alquenilo o cicloalquilo-alquilo inferior, donde una parte ci-' 
oloalquilo contiene, por ejemplo, hasta 12, tal como 3-3, pre-i 
feréntemente 5-3 átomos de carbono de anillo, mientras un rea- 
to cicloalquenilo contiene, por ejemplo, hasta 12, tal como 
3 - 8 ,  preferentemente 5-3 átomos de carbodo de anillo y, si ¡ 
es posible, muestra 2, especialmente 1 enlace doble. }

Un resto arilo es un resto hidrocarburo aromático, i 
por ejemplo, un resto hidrocarburo aromátioo mono- bi- o poli-: 
oiclico, especialmente un resto f añilo, asi como un resto naf- ! 
tilo que, en caso dado, puede estar mono-, di- o polisuetitui- 
do, por ejemplo; por nitro, alquilo iníbrior, alcoxi inferior, 
halógeno y/o trifluormetilo, o tambián junto con un anillo 

cioloallfático formar el resto de un sistema de anillo conden­
ando, especialmente un resto 5-H-dibena:o/a,d/cicloheptenilo 6 
un resto 10,ll-dihidro-5-H-dibenzo/a,^/cioloheptenilo.

El resto arilalquilo inferior es, por ejemplo, un 
resto indicado para Rg, tal como eapeoialmente bencilo o 2-fe- 
niletilo.

El alqueniloxi contiene como parte alquenilo infe­
rior especialmente uno de los restos alquenilo inferior arriba
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B-encionados y ea, especialmente, .aliloxi o metaliloxi. ¡!
El alquilo inferior-meroapto contiene como parte !

.¡
<e alquilo inferior especialmente uno de loa reatoa de alquiló! 
inferior arriba mencionados y es, especialmente metilmercapto ¡
í etilmercapto. !

i
El alquilo inferior-amino y dialquilo inferiór-ami- 

ro contienen como partea de alquilo inferior especialmente u- 
io de loa reatoa de alquilo inferior arriba mencionados y ea 
especialmente metilamino, dimetilamino, etilamino, N-metil-N- 
etilamino, dietilamino, n-propilamino ó di-n-propilamino. ¡

El N-fenil-N-alquilo inferior-amino contiene como 
parte de alquilo inferior especialmente uñó de loa reatoa de

* ' í < * '
alquilo arriba mencionadoa y es, especialmente N-fenil-N-oo- 
til-amino 6 N-fenil-N-etil-amino.

t
El alquileno inferior amino, donde el reato de ai- j 

quileno inferior puede estar en caso dado interrumpido por j
oxigeno, asufre o nitrógeno, en caso dado sustituido por alqu¿.¡

< - !
lo inferior o alcanoilo inferior, es especialmente uno que ¡

!
muestre hasta 8 miembros de anillo y contenga hasta 10 Átomos ¡ 
de carbono y donde loa heteroÁtomos en caso dado contenidos 
están separados como mínimo por 2 Átomos de carbono* tal como 

pirrolidino, piperidino, morfolino, tiomorfolino, 2,6-dimetil- 
tiomorfolino, piperazino, N'-alquilo inferior-piperazino, por 
ejemplo, N'-metil-piperazino, N'-hidroxialqüilo inferior-pipe- 
razino, por ejemplo, N'-(2-hidroxietil)-piperazino ó N'-hidro- 
ximetil-piperazino, ó N'-alcanoilo inferior-piperazino, por 
ejemplo, N'-acetil-piperazino,

El alquenileno inferior-amino tiene, por ejemplo, 
hasta 8 miembros de anillo, especialmente 5 ó 6 miembros de 
anillo, tal como, por ejemplo, A^-Pirrolinilo.
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El aloanoilo inforior-a%ino es especialmentÁ aquél
^on hasta 7 átomos de carbono, anta todo con hasta 4 átomos

.^e carbono, tal como propionilamino o acetilamino. ¡¡
El N-alquilo inferióf-carbámoilo y el N,N-díalqui- ¡ 

lo,ihferior-oarbamoilo contienen como reatos alquilo inierior j 
especialmente los mencionados*para Rg y son, por ejemplo, N- ' 
metil-carbamoilo, N-etil-oarbamoilo, N,N-dimetil-oarbamoilo 6 
N,N-díetil-carba4oilo.

El N-alquilo inferior-sulfamoilo y N,N-dialquilo 
inferior-sulfamoilo, alquilo inferior-sulfona y alquilo iníe-

rior-sulfina contienen como restos de alquiló inferior aspe- }
' ; - " ioialmente los mencionados para Rg y son, por ejemplo, N-metil-

sulfamoilo, N-etil-aulfamoilo, N,N-dimetilsulfamoilo, N,N-dÍe-
til-sulfamoilo, metilsulfonilo, etilsulfonilo, metiláulfinilo

15 6 etilsulfinilo.
El benzoilo es, por ejemplo, benzoilo sustituido, 

preferentemente simplemente sustituido por alquiío^inferior, 
especialmente el alquilo inferior indicado para Rg, ante todo,] 
metilo, alooxi inferior, especialmente el aícoxi inferior j 

20 arriba indicado, ante todo metoxi, halógeno, ante todo bromo 

6 cloro, y/o trifluormetilo, y muy especialmente benzoilo in­
sustituido.

El alquilo inferior como sustituyante..del resto Ar 
es especialmente el alquilo inferior indicado para R¿, ante 

25 todo metilo.
El alquanilo inferior como sustituyante del resto 

Ar es especialmente el alqueniló inferior indicado para Rg, an­
te todo vinilo, alilo o metalilo.

El alquileno inferior ea especialmente aquél oon 
2 - 6  átomos de carbono de cadena,.ante todo con 3 6 4  átomos t30
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dé carbono de cadena, tal como propileno-í,3 & butileno-1,4. ¡
El alquenilono inferior as eapocialnehte aquél co^ !̂

R - 6 ¿tomos de carbono de cadena, ante todo con 3 6 4  ¿tomos !i
de carbono de cadena, tal como prop-l-enileno-1,3 6 but-l-eni- 
ieno-1,4.

El alquinilo inferior Ry 6 Rg ea, por ejemplo^ eti 
uilo, propargilo 6 2-butinilo, el alquilideno inferior Ry ó 

ea, por ejemplo, metilideno, étilideno, n-propilideno 6 

;.ao-*propilideno.
El alquenilideno inferior Ry 6 Rg es, por ejemplo, ! 

vinilideno, alilidéno o metalilideno. ^
El alquínilideno inferior Ry 6 Rg ea, por ejemplo, ¡ 

2-propinilideno. j
El cialo$lquilo Ry 6 Rg tiene especialmente en áig-¡

nificado indicado para loa sustitüyentes de cicloalquilo del ¡
i

resto Ar y es, ante todo, oiclopropilo, eiclobutilo, ciciopen-í
!

tilo 6 ciclohexilo. .
El reato arilalquilo inferior Ry 6 Rg tiene espe­

cialmente el significado indicado para Rg y es, ante todo, ben 
silo o 2-feniletilo.

El arilo Ry 6 Rg tiene dapecialmente el significado 
indicado para loa auatituyenteá arilo del reato Ar y es, ante 
todo, fenilo.

Un reato ilideno que comprende dos de loa reatoa 
Rg# Rg y Rg o bien Rg ea, especialmente, un resto ilideno in­
ferior,, tal como un resto alquilideno inferior, por ejemplo, 
metilideno, etilideno 6 especialmente isopropilideno, o un 
:;eatc arilalqiilideno inferior, tal como fenilalquilideno in­
ferior, donde la parte fenilo puede estar en onao dado susti­
tuida por alquilo inferior, alooxl inferior, halógeno y/o tri-
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fluormetilo, tal como, ante todo, behoilidenq.
Preferentemente, en todoa los margenes dé oompuea-

tos en lo anterior y a continuación, loa derivados dé snhióro-
furanosa son derivados de 1,6-anhidro- /^-D-gluoofuranosa.

- * ' . - '
Loa nuevos compuestos poseen valiosas propiedades

farmacológicas. . ,
Asi muestran los derivados da.anhidrofuranosa de 

la presente invención unos efectos especialmente fibrinoliti- 

cos y tromboliticos, tal y como se puede demostrar en ensayos 
con animales, por ejemplo, en adminiatraóión oral' dé unos.10 
a unos 200 mg/kg, especialmente de unbs 10 a u w s  100 mg/kg 
en la rata. La eficacia fibrinolitica y trombolitioa se máni- 
fiesta en un ensayo según la publicación de M. RUegg, L. Ries- 
terer y R. Jaquea, Pharmacology 4, 242-254 (1970) en un acor- 
tamiento del tiempo de liáis del coágulo de euglobulina^

Los nuevos compuestos con ún resto acilo de un óoi- 
do carboxilico de efecto antiinflamatorio oomo resto Rg, 
y/o o bien R^ muestra además nuevos efectos inhibidores de 
la! inflamación y anticonceptivos (atnaígótiooa) con reducida 
toxicidad. Asi muestran estos nuevos compuestos en el ensayo 
de adjuvans-artritia /en base del procedimiento descrito por 
Nawbould, Brit.J.Pharmacol., tomo 2Í, págs. 127-136 (1936)7 ah 
las ratas, en administración oral en dosis de unos 0,003 g/kg 
hasta unos 0,03 g/kg destacados efectos antiinflamatorios. 
Adem&s, con ayuda del ensayo de síndrome de Writhing oon benao^ 
qúinons /en base del procedimiento de ensayo desorito por Sieg 
vund et al., Proc. Soc. Exptl. B&ol. Mod., tomo 95$ pág. 729 - 
733 (1957^ en administración oral en dosis de unos Ó ,01 g/kg 
hasta unos 0,03 g/kg en el ratón se apreoia un destaoado oim­
ponente analgiitLoo. Los nuevos oompúestos se pueden emplear,por
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3o tanto, como compuestos de efecto éntiinflamaborio (antA- 
flogisticoa), por ejemplo, antiexudativos o inhibidores dé la ¡ 
.permeabilidad de loa vasoa, en primer lugar pomo antiartriti- 
<oa y analgáticos, especialmente para el tratamiento de infla- 

. mociones del tipo reumático. , ,
Especialmente adecuados per su efecto inhibidor de 

la inflación son loa compueatos la de fórmula I; en ía que 
-Á-0- significa un' reato -CHO^-CHg-O- & -OHÍOHgORg)^ y co­
mo mínimo uno de loé reatos Rg, R^ y R^ o bión Rg, indepen­
dientes entre ai, significan en Caso dado hidrógeno, alquilo 
inferior, álquenilo inferior o arilalquilo inferior y dos de 
loa otros reatos Rg* y o bien Rg signifioan en caso da­
do alquilideno inferior o arilalquilideno inferior.

De estos compuestos la son de destacar especialmen­
te los compuestos ib donde -Á-0- es un resto -CHOR^-OHg-O 6 }
-CH(C&,ORg^- y oomo mínimo uno de los restos Rg, R^ y ó 
bión Rg es un reato de fórmula III

donde R^ significa un átomo de hidrógeno, un resto cicloalqui- 
20 lo o, preferentemente un resto alquilo inferior, R ^  significa 

un átomo de hidrógeno, un átomo de halógeno o el grupo trifluot. 
metilo, ^  significa, en primer lugar, un resto fenilo, espe­
cialmente, sin embargo, un reato oioloalquiló con 5 s 8 miem­
bros, preferentemente con un enlace dóble, preferentemente en 

2$ la posición /\^ en el anillo, en aegundo lugar, un reato aloo- 
xi inferior, alqueniloxi inferior ó un reato alquilo inferior, 
preferentemente ramificado, asi como un reato mono- o dialqui-
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3o inferior-amino, alquileno inferior-amino, alquenileno infe-¡
. !

iior-amino, fenilamino 6 N-fenil-N-alquilo inferior-amino 6 u¿
; * í '

:esto pirroliló-(l), 3,6-dihidro-2-H-l,2-oxazi'nilo-(2) 6 1-

y 1.. .tM, Rg, R, y R,.. bi.n Eg.
independientes entre si, significan en caso dado hidrógeno,, 

alquilo inferior, alquenilo inferior, benoiió, alquilo inferia? 
bencilo, alcoxi inferior-benoilo, ¿al&geLobehcilo 6 trifluor- 

metilbenoilo .6 dos de los otros róstos Rg, y R^ p bien R^ 
significan en caso dado alquilideno inferior ó benzilidéñó.

Preferentemente ea en los Compuestos Ib -A-0- un 

resto de fórmula -CHOR^-CHg^O- y uno de los,restos Rg, X^ y 

*?' Bg. M-to Míi. ^  ni .  ¿caí.
E<2 es alquilo inferior, R^Q es hidrógeno^ o 'doro, es í'e- 
nilo, ciclopentilo, oiolohexilo, 1-ciclopentenilo, 1-cicÍohe- 
xenilo, 1-cicloheptenilo, 1-cicloóctenilo, isopropilo, 1-metil - 

n-prop&io-l, ó también A^-nirrolino. los otros dos de loa - 
restos Rg, R ^ y  son, independientes entre si, hidrógeno, < 
alquilo inferior con 1-3 átomos de oarbono, alilo, metalilo, } 
bencilo, metilbencilo, metoxibenciloclprobencilo o trifluor-} 
metilbencilo.

Ante todo es, sin embargo,'en los compuestos Ib 
-A-0- un resto de fórmula -CHORy-CHg-O^ ^ Rg un reató aoilo 

de fórmula III, donde Rp es metilo, R^Q es hidrógeno, es 
fénilo, oiolohexilo; 1-ciclohexenilo, 1-oioloheptenilo, 1-oi- 
clooctenilo ó también A^-pirrolinilo, y R^ y son, indepen­
dientes entre si, hidrógeno, alquilo inferior con 1-3 átomos, 
de oarbono, alilo, metalilo, bencilo o olorobenoilo.

Son de mencionar especialmente los compuestos Ib 
donde -A-0- es un resto de fórmula -CHORy-OHg-O-, Rg es un 
resto acilo de fórmula II, donde R^ es metilo, R ^  es hidró-
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í:eno, ea fañilo, ciolohexilo, 1-oiclohaxanilo, l-'oiolo_ 
heptenilo, 1-uioloootenilo 6 A^-plrrolinllo. y y R^ son 
hidrógeno. Pruferentemante ea an todoa loa marganea da oompues 
l oa arriba maaoionadoa -A-O- un beato -OHOR^-ORg-O-.

Ea da daataoar eápeoiaimentelel,6-anhidro-3,5- 

(:i-0-benóil-2-^-^-/^(ciclohexeÁ-l¿il^-fenÍl/-propionil-^3-Dr
glucofuranoaa.'

Especialmente adecuados debido a aus efactoa fíbri- 
nolitioos y trcmbolibicoa aon loa compuestos dio da fórmula 
I, donde -A-O ee un reato da fórmula.-OROR^-OHg-O- y Rg, R^ y 
R^, independientes entre ai, significan alquilo inferior oon 
2 - 7  átomos de carbono, alquenilo inferior, arilálquilo infe­
rior, sloenoilo inferior oon 3 -  7 á^omós de carbono, henzoilo^ 
halÓgano-benzoilo, alquilo inferioribenzoilo, aloanoíloxiín- 
ferior-bensoilo, d-naftoilo, p-neftoiló Ó piridiloerbohilo,.6 
dos de los restos Rg, R^ y R^ son hidrógeno y el tercero de 
loa restos Bg, y es alquilo inferior, alquenilo inferior
erilelquilo inferior, sloenoilo inferior Ó aroilo, o dos de 
los restos Rg$ y R^ son alquilideno inferior ó erilulquili- 
deno inferior y el tercero de los reatos Rg, R^ y R^ signifi- 
os hidrógeno, alquilo inferior, alquenilo inferior, erilelqui­
lo inferior, sloenoilo inferior o eroilo, siendo uno de loe 
reatos Rg, R^ y diferente e hidrógeno,, cuando lo a otros dos 
de estos restos son hidrógeno y donde uno de loa restos Rg,
R^ y R^ es distinto e metilo cuando los otros dos da estos res­
tos son metilo y donde uno de los reatos Rg, y R^ es distin 
to e scetilo Ohando los otros dos de estos restos Son ucetilo.

De ios compuestos lo de fórmula I aon de destacar 
especialmente aquellos dónde -A-O- es un resto de fórmula 
-0B0Sy.CHg^- y R ,  y Rg, ..tr. .i,
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can hidrógeno, alquilo inferior, alquenilo inferior, benoilo,¡ 
alquilo infer:.or-bencilo, alcoxi. inferior-^bencilo, halógono- 
bencilo, trif.uoraetilbencilo, aldanoilo inferior, benzoilo, 
l-.alógeno-benzoilo, alquilo inferior-benzoilo, alooxi inferior^ 
benzoilo, trifluprmetilbenzoilo, hidro±3.benzoilb, aldanoiloxi^ 
inferior benzoilo ó'piridiloarbonilo, ó dos de los restos Rg, 
1'.̂ y R^ son alquilideno inferior o benzilideno^, alendo un<r de 
los restos Rg, y distinto a hidrógeno cuando los otros 
(̂e estos restos son hidrógeno, dohde uno de los restos Fg, 
y es distinto a metilo cuando los otros dos de estos ras- 
tos son metilo y donde uno de loa restos Rp, R^ y Re os dis- 
tinto a acetilo cuando los otros dos de estos Matos son acó­
tilo.

Son de mencionar ante todo los compuestos lo de 
fórmula I donde -A-0- es un reato de fórmula -CHOR^-CSg-O-,
Rg es,hidrógeno, alquilo inferió^ oóá 1-3 átomos de oarbóno, 
dialquilo inferior-amino-alquilo inferior con juntos hasta 
7 átomos de carbono, bencilo, clorobencilo, alcanoilo infe­
rior con 2-4 Atomos de carbono, benzoilo, o-hidroxibenzoile, 
o-alcanoiloxi inferior-benzoilo con 2 - 4  Atomoa de carbono 
en la parte o-alcanoiloxi inferior, naftoilo, alquilo inferior 
-oarbamollo Con hasta 4 Atomos de carbono, fanilcarbamoilo, 
toiuilsulfonilo 6 piridilcarbonilo, y y independientes , 
entre si significan hidrógeno, alquilo inferior con 1-3 Ato- 
moa de carbono, bencilo, clorobencilo o benzoilo, donde' udo

es distinto a hidrógeno-cuando los ' '
otros dos de estos restos son hidrógeno, y donde uno de los 
restos Rg; y es distinto a metilo cuando loa otros dos, , 
de estos restos son metilo, y donde uno.de,los restos Rg,

I
,r R^ es disticto á acetilo cuándo los otros don de estos son ¡

de loa restos Rg, R^ y



acetilo
Son especialmente adecuados ios compuestos Ic de 

fórmula I donde -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-O-, Rg signifi 

ca alcanoilo inferior con 2 - 4  átómos'de carbono, benzoilo, 

o-hidroxibenzoilo, o-alcanoilóxi inferior-benzoilo con 2 - 

átomos de carbono en la parte o-elcanoiloxi inferior o piri 

dilcarbonilo, y y R^, independientes entre si, significan 

hidrógeno, alquilo inferior con 2 ó 3 átomos de carbono, b'en- 

cilo, clorobencilo, benzoilo ó o-hidroxibenzoilo; .

Especialmente adecuadoá son también los compuestos 

Ic de fórmula I donde -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-O-,* Rg 

es hidrógeno y R^ y R^, independientes entre si, son alqu,i- i 

lo inferior con 1-3 átomos de carbono', aillo, metalilo, beh ' 

cilo o clorobencilo.

Son de destacar ante todo los compuestos Ic de 

fórmula I donde -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-O-,. Rg signific 

hidrógeno, alcanoilo inferior con 2-4 átomos de carbono 

benzoilo, o-hidroxibenzoilo, o-acetoxibenzoilo, naftoilo o 

piridilcarbonilo y y independientes entre si son alqui 

lo inferior con 1-3 átomos de carbono, benzilo, clorobenci­

lo, benzoilo, o-hidroxibenzoilo, o-acetoxibenzoilo o naftoi'- 

lo.

Hay que destacar especialmente los compuestos tal 

y, como se describen en los ejemplos y, muy especialmente, 

la l,6-anhidro-3 ,5-di-0-bencil-2-0-nicotinoil- ̂  -D-glucofu- 

ranosa, la 1,6-anhidro-2-0-benzoil-3,5rdir0-ben,cil-^ -D-glu- 

cofuranosa, la l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-^-D-alofuranosa, 

la 1,6-anhidro-2-0-benzoil-3,5-di-0-bencil--D-alofuraño­

sa y la 1 ,6-anhi dro- 3 ,5-di-0-bencil- ̂  -D-gluc o furano s a.

¡Los nuevos derivados de anhidrofuranosa se pueden
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obtener según métodos conocidos, introduciendo e n u h  compues­

to de fórmula VI:

-16}_ ,

CHOH-CHOH

(VI),

10.

15.

20.

25.

en la que A significa un resto -CHCR-CH^-O- ó -CHÍCHgOI^-O-, 

un resto Rg, y/o'R^ ó bián Rg distinto a hidrógeno.

Así se puede reaccionar un compuesto de fórmula VI 

con un áster capaz de reacción de un alcanol, alí,uenol o aril- 

alcanol. Aqui^ un áster capaz de reacción de un alcanol, alque- 

nol o arilalcanol es especialmente un áster con un ácido fuer­

te inorgánico u orgánico, tal como, ante todo, con un hidráci- 

do halógenado, por ejemplo, ácido clorhídrico, ácido bremhi- 

dricc o ácido iodhídrico, o ácido sulfúrico, o con un á-:ido 

sulfónico orgánico, tal como con un ácido sulfónico aromático 

o alifático, por-ejemplo, ácido bencenosulfónico, ácido 4-bro- 

mobencenosulfónico, ácido 4-toluenosulfónico, ácido alcano 

inferior-sulfónico, por ejemplo, ácido metanosulfónico o áci­

do etanosulfónico. Así se emplea ventajosamente para la reac­

ción con un compuesto de fórmula VI un cloruro de alquilo, bro­

muro de alquilo, ioduro de alquilo, un bencenosulfoniloxialca-j
í

no, 4-bromobencenosulfoniloxialcano, 4-toluenosulfoniloxialca--j 

no, metanosulfoniloxialcano o etanosulfoniloxialcano, o bián } 

un* correspondiente derivado de un alquenol o arilalcanol. Ven­

tajosamente se trabaja en presencia de un medio básico, tal 

como dé un hidróxido de metal alcalino, por ejemplo, hidróxido 

sódico o potásico, tal como hidróxido sódico o potásico, dé 

un hidrogenocarbonato de metal alcalino, tal como de un hidro- 

genocarbonato de sodio o de potasio¡ o en presencia de óxido .30
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Además / un compuesto de fórmula VI, donde como mí­

nimo un grupo hidroxi se ha transformado en un grupo hidroxi 

esterizado, capaz de reacción, especialmente en un átomo de 

halógeno, tal como bromo o iodo', áe ^uede hacer reaccionar 

con un alcanol, alquenol o.arilalcanol o una sal metálica,
. t l

tal como la sal sódica del mismoi

Además, en un compuesto de fórmuia VI, donde como, 

mínimo un grupo hidroxi se ha transformado en un grupo hidró- 

xi esterizado, capaz de reacción, especialmente en un átomo 

de halógeno, tal como bromo o iodo, se puede introducir uñ 

resto acilo Rg, y/o Rg o bión Rg. En un compuesto de fór­

mula VI con grupos hidroxi libres se puede introducir segtih

procedimientos de acilación, en si conocidos, especialmente
/ '

un resto acilo Rg, R^ y/o R^ o bión Rg, por ejemplo, haciondo j 

reaccionar ün compuesto de fórmula VI con un ácido correspon-! 

diente al resto acilo o, preferentemente, oon un derivado reaq- 

tivo correspondiente del mismo.

Un derivado de ácido empleado preferentemente, es­

pecialmente un derivado de un ácido carboxílico, es, por ejem­

plo, un haluro, tal como cloruro, o un anhídrido, inclusive 

un anhídrido mixto, tal como el anhídrido con ún semiáster al­

quilo inferior de ácido carbónico (que se puede obtener, por 

ejemplo, por reacción de una sal adecuada, tal como de una sal 

mónica del ácido con un áster de alquilo inferior del ácido 

halógeno-fórmico, por ejemplo, cloroformiató de etilo), o con 

un ácido trialcano inferior-carboxílico adecuado, en caso 

dado sustituido, por ejemplo, ácido tricloroacótico o ácido 

pivalínico, además, un áster activado de un ácido de ástos,* 

por ejemplo, un áster con un compuesto N-hidroxiamino o N-hi-
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droxiimino, tal como N-hidroxisuccinimida, o .con'un alca- 

nol inferior conteniendo grupos atraedores de elebtrbnes, tal 

como por ejemplo, grupos nitro, acilo, tal como alcanoilo-in- 

ferior, por ejempld, acetilo, o aroilo, por ejemplo, benzoilo, 

o grupos carboxi, en caso dado funcioiialmente modificados, 

tal como grupos'carbo-alcoxi inferior, por ejemplo, carbo- 

metoxi o-carboetoXi, grupos carbamoilo, por ejemplo, N,N-di- 

metil-carbamoilo, por ejemplo, N,N-dimetilcárbámoilo o grupos 

diano, especialmente metanol, o fenol, por ejemplo, dañó­

me taño 1 o 4-nitrofenol.

Si es necesario se trabaja en presencia de un agen­

te de condensación adecuado y/o catalizador. Un ácido se pue- ¡
i

de emplear, por ejemplo, en presencia de un agente de condón-} 

sación deshidratizante, tal Como de un carbodiimida, por ejem-j - 

pío, diclohexilcarbodiimida, en caso dado junto con un cátali- 

zador, tal como una sal cúprica, por ejemplo, cloruro de co- - 

bre-1 o de cobre-11, o de un compuesto ^ -alquinilamino o al- 

coxi inferior-acetilénico, un Üaluro de ácido, por ejemplo en 

presencia de un agente de condensación básico aceptor de áci­

do, tal como piridina o trialquilo inferior-amina, por ejem­

plo trietilamina, y un anhídrido, por ejemplo en presencia 

de un carbodiimida adecuado y, en caso dado, de un cataliza­

dor, tal come cloruro de zinc. - ¡

Empleando un* compuesto de fórmula VI, en la que co­

mo mínimo un grupo hidroxi está presentó como grupo hidroxi 
esterizado, capaz de reacción, se puede introducir un resto 

. acilo Rg, y/o o bión Rg, ventajosamente por reacción cor 

úna sal de un ácido correspondiente al resto acilo. Sales ade- 

.cuadas son, por ejemplo, las sales de metal alcalino, tales 

como las sales sódicas o potásicas, o también las sales de pláta.
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En los compuestos obtenidos se pueden modificar, 

introducir o disociar sustituyentes, dentro del margen de 

los productos finales, en la forma usual, o los compuestos 

obtenidos se pueden transformar en la forma usual en otros 

productos finales. <

Así, en los compuestos obtenidos, que contienen co­

mo mínimo un grupo hidroxi libre, éste se puede transformar . 

en un resto Rg, R^, R^ o bién Rg distinto a hidrégeno, es­

pecialmente como arriba descrito. . '

Además, en los compuestos obtenidos que'contienen j 
como mínimo un resto alquenilo Rg, R^, ó Rg, éste se .. 

puede hidrogenar, por ejemplo, con hidrégeno en presencia 

de un catalizador, tal como con hidrégeno en presencia de 

un catalizador de paladio o un catalizador de platino. Aquí 

se pueden disociar simultáneamente los grupo,s hidrogenclí- 

ti&amente disociables.

Además, en los compuestos obtenidos que llevan co­

mo mínimo un resto disociable, éste se puede disociar. Así 

se puede, especialmente en los compuestos obtenidas que 

llevan un resto solvolíticamente disociable, disociar éste scjl 

volíticamente, por ejemplo, hidrolítica o alcoholíticamente,

Un resto hidrolítica o alcoholíticamente disociable' es, por éjem 

pío, un resto ilideno que está formado por dos restos Rg, R^ 

y R^ o bién Rg juntos y que en la forma usual se disocia baje
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condiciones benignas mediante tratamiento oon¡agua.o con ún 
alcohol, tal como un alcanol inferior, por ejemplo, metanol ¡

t

6 etanol, en presencia de un ácido, ppr ejemplo, dé un ácido ' 
inorgánico, tal como de un hidrácido halogenado, por ejeaqJ.o, t 
ácido clorhídrico, o de un ácido orgánico, tal como de un áci­
do carboxilico o dicarboxilico, por ejemplo, ácido acético, o 
de un ácido sulfónico, tal como ácido 4-toluenosulfónioo. Es­

ta disociación se efectúa preferentemente en presencia de un 
diluyente, pudiendo uno de ios participantes en la reacción, 
entré otros, un reactivo alcohólico o un ácido orgánico, tal 
como ácido acético, servir simultáneamente también como'tal; 
también se puede emplear una mezcla de disolventes o diluyen- 
tes. Eh caso de emplear un alcohol se trabaja preferentemente 
en presencia de un hidrácido halogenado, especialmente-de áci<- 
do clorhídrico,, en el caso de emplear agua, preferentemente 
en presencia de un ácido carboxilico orgánico, especialmente ' 
ácido fórmico u oxálico, especialmente en presencia de ácido - 
acético, efectuándose la reacción, si es necesario, bajo en­
friamiento, en primer lugar, sin embargóla temperatura ambien­
te o tempgpaturet más elevada (por ejemplo, a unos 25^0 hasta 
unos 150^0), en caso dado en un recipiente cerrado bajo pre­
sión y/o en una atmósferas de gas inerte, tal como de nitró-. 
geno. Empleando en la reacción de disociación de arriba un 
alcohol como reactivo en presencia de un ácido anhidro, espe­
cialmente ácido clorhídrico, se puede eterar entonces simultá­
neamente durante la liberación uno de los dos grupos hidroxi 
atorados juntos por el resto ilideno. La reacción de disocia­
ción se puede emplear por esta razón simultáneamente para la 
introducción de Un grupo hidroxi atorado en un compuesto Obte­
nible según el procedimiento de la presente invención.30
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En un compuesto obtenido con un grupo hiárogenoli- 

ticamente disnoiable, en primer.lugar con Un gropo hidroxi 
iterado por un reato benoilo, en'oaáo dado sustituido,o con 
tn grupo bencilidendiqxi, ae puáde transformar uno de eatoa 
grupos en un grupo hidroxi, según métodos conocidos, por ejem­
plo, por tratamiento con hidrógeno naacente o catalíticamente 
activado, tal como hidrógeno en presencia de un catalizador 
de metal noble, por ejemplo, un catalizador de paladio.

En un compuesto obtenido oon un resto acilo R2* 
y/o R^ o bién Rg se puede transformar un gxúpO aoiloxi en un 
grupo hidroxi, pornejemplo, por hidrólisis o por aloohóliaia, 
preferentemente en presencia de un medio bésioo suave, tal. 
como de un hidrogenooarbonato de metal alcalino. Aquí ae pue­
de efectuar la liberaoión del grupo hidroxi en caso dado tam­
bién durante la disociación de un restoiilideno, por ejemplo, 
al tratar un compuesto correspondiente con un alcohol en pre­
sencia de un ácido. Si en la diaooiaoión de un grupo ilideno 
se emplea agua en presencia de un áoido, entonces se obtienen 
dos dos grupos hidroxi eterados por uno ds estos grupos en 
forma libre. Un grupo hidroxi eaterisado se puede transformar 
también en otro grupo hidroxi esterizado.

En un compuesto obtenido oon Un resto aoilo Rg, R^ 
y/o R^ o bien Rg se puede transformar ésto en la forma usual 
en un resto alquilo, alquenilo o arilal'quilo. ^sta transfor­
mación en un correspondiente grupo hidroxi eterádo ae efectúa 
preferentemente mediante tratamiento del producto de partida 
con un alcohol correspondiente, en caso, dado reactivamente ea- 
terizádo, por ejemplo, como arriba indicado. Aquí se efectúa 
la reacción de loa grupos aoiloxi del producto de partida pre­
ferentemente en presencia de un ácido, especialmente de un áci
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mineral, tal como un hldrécido haloganado,-por ejemplo, j
ácido clorhídrico o, especialmente en la reacción con un al-r }

¡ i
-lohol esterizado, capaz de reacción, en presencia de aceptor
de ácido adecuado, tal, como, por ejemplo, de una sal de plata,
de plomo ó de mercurio, o de un óxido correspondiente, o de
una base terciaria, pudiéndose emplear también derivados metá

líeos del alcohol, tal como los 'correspondientes compuestos.
de metal alcalino, por ejemplo, díe'áodio ó potasio, o do, me-.

! í ; ¡ '
tal alcalino-tárreo, por ejemplo, áe magnesio o de plata;.

En lugar de un ácido se puede emplear taábi&n,án . 
intercambiador de iones ácido. Rata reacción se efectúa,.prefe­
rentemente en presencia de un disolvente, pudiéndose emplear 
como tal tamblán un reactivo alcohólico. '

Loa compuestos oon grupos básicos se pueden presen­
tar en forma de sales de adioión de ácido, especialmente como 
sales no tóxicas, farmacéuticamente compatibles, por ejemplo, 
con ácidos inorgánicos, tales oomo ácido clorhídrico, ácido 
brom&idrico, ácido sulfúrico o ácido fosfórico, o con ácidos 

órgánioos, tales como ácidos carboxilicos o sulfónioos orgá­
nicos, tales como alifáticos, cicloalifáticos, cicloalifático- 

allfátioos, aromáticos, aralifáticos, heterooiclicos o hetero- 
ciclico-alifáticos, por ejemplo, ácido aoático, propiónicc, 
succinico, glicólioo, láctico, mélico, tartárico, cítrico, as- 
córbicc, maláinico, fenilacático, benzoico, 4-aminobenzoico, 
antranílico, 4-hidroxibenzolco, salicilico, aminosalíciíicó, 
embónioo o nidoúinico, asi como ácido metanosulfónico, etano- 
sulfónico, 2-hidroxietanosulfónico, etilensulfónico, benceno- 
aulfúnico, p-toluenosulfónico, naftalinsulfónico, sulfanilico 
o oiolohexilaulfamínioo. Las sales de esta oíase se pueden ob­
tener también, por ejemplo, mediante tratamiento de los oom-30
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puestos librea, que contienen grupos básiooa, con loB ácidos t
 ̂ con interoambiedores de aniones adecuados. ' ¡

-̂ e!)ido s la estrecha ¿elación existente entre loa ¡ 
nuevos compuestos en'forma libre y e¿ forma de áus aalea, se i 

entenderán en lo anterior y a continuación bajo loá cómpúes- , 

ios libres o ,las sales, según sentido y finalidad, en caso 
c.ado también las correspondientes sales o bien los compuestos 

libres. ' '
. Loa nuevos compuestos se pueden presentar como mez­

clas de isómeros, como racematos o mezclas de dlasiéreoiaóme- 
roa, o en forma de los isómeros puros, asi como componentes 
ópticamente activos. La separación,de las mezclas dé isómeros 
obtenidas en los isómeros puros se puede realizar según méto­
dos conocidos. Los racematos se pueden separa^ en los antípo­
das ópticamente activos, por ejemplo, a base de las diferen­
cias físico-químicas, tales como, por ejemplo, las de la solu­
bilidad, de sus salea diastereómeras o por cristalización frao 
oionada en un disolvente ópticamente activo, o por cromatogra­
fía, especialmente cromatografía de capa delgada, en un mate­
rial soporte ópticamente activo. Aquí se aísla ventajosamente 
el isómero puro farmacológicamente más eficas o menos tóxico,, 
especialmente el antípoda mas efioas o menos tóxico, activo.

Los procedimientos arriba descritos se efectúan se­
gún métodos en si conocidos, bajo ausencia o, preferentemente,' 
en presencia da diluyantes o disolventes, si es necesario, ba­
jo enfriamiento.o calentamiento, bajo opresión más,elevada y/q 
en una atmósfera de gas inerte, tal como de nitrógeno.

Teniendo en consideración todos los sustituyante# 
que se encuentran en la molécula se deberán aplicar, si es ne­
cesario, especialmente al estar presentes restos de O-aciio

- 23 -
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fácilmente hidrolisables, unas condiciones da reacción eape- 
c-ialmente cuiítadosas, talca como tibmpoa de reacción bravea, 
empleo da agentes ácidos o básicos benignos y.en concentración 
2 educida, proporiones eatoquimátricas, selección de cataliza­
dores, disolventes, temperaturas y Condiciones de presión ade­

cuadas. . */ -
La invención se refiere también a aquellas formas 

de ejecución del procedimiento en lás cuáles asparte de u& 
compuesto que se obtiene en cualquier etapa del:procedimiento 
como producto intermedio y se realizan laá etapas del proce- 
c.imiento que faltan, o el procedimiento es interrumpe es cual- 
c-uier etapa, o un producto de partida se forma bajo laa condi­
ciones de reacción o se emplea en fórme de un derivado reaoti- 
vo ó dó una sal. Aquí se parte preferentemente de aquellos 
productos de partida que según el presente procedimiento Con- 
c.uoen a los CdápUéstoó arriba desoritos como especialmente va­
liosos# '

Los productos departida son oonooidos ose puedan 
obtener.según procedimientos én si conocidos. i

Ls invención se refiere además s los preparados, 
iarmaoáuticós que oonÓia^en un derivado de anhidrofuranosa de 
fórmula I en la que Rg y R^, independientes entre, si, signifi­
can hidrógeno, alquilo, alquenilo, arilalquiló o aoilo y -A-0- 
^s un resto -OHOR^-OHg-'O- ó -CJ(0H¿0Rg).-0-, donde R^ o bián 
Rg tiene uno de los significados indicados para Rg, o donde 
dos de los restos Rg^ R^ y R^ o bien R^ juntos forman un res­
to ilideño.

< - - * ' *

Preparados farmaoáütioos preferentes son.aquellos 
cue contienda un derivado de anhidrofuranosa de loa márgenes .
C;e compuestos o compuestos individúalas especialmente destaca-
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Loa preparados farmacéuticos de la preaehte invent- 

ción contienen ventajosamente una cantidad eficaz de la sus­
tancia activa junto o en meada con excipientes inorgánicos 

u orgánicos, sólidos o líquidos, farmacéuticamente aplicables 
que sean adecuados para administración enteral, parenteral o 
topical. Para la formación de los mismos entran en considera­
ción Aquellas sustancias que no reaccionen con los derivados 
de anhidrofuranoaa, tales como, por ejemplo^ água, gelatina, 
lactosa, fécula, alcohol estearilico, estearato de magnesio, 
talco, aceites vegetales, alcoholes bencílicos, goma, propi- 
lenglicoles, vaselina ú otroa excipientes medicinales' conoci­
dos. Los preparados farmacéuticos se pueden presentar, por 
ejemplo, como tabletas, grageós, cápsulas, supositorios, cre­
mas, ungüentos, o en forma liquidé oómo soluciones (por e'jdm- 
pío, como eli3pír o jarabe), suspensiones o emulsiones. Loa 
preparados farmacéuticos pueden estar esterilizados y/o con­
tar adyuvantes, por ejemplo, agentes de conservación, estabi­
lización, humectación y/o emulsión, facilitadores de la solu­
ción, sales para regular la presión osmótica y/o tampones.

Los preparados farmacéuticos de la presente inven­
ción que, ai se desea, pueden contener ulteriores sustancias 
farmacológicamente valiosas, se obtienen en forma en si cono­
cida, per ejemplo, mediante procedimientos de mezcla, granu­

lación c grageado convencionales y contienen desde un 0,1 % a 
un 75 especialmente desde un 1 % hasta un 5^ % de sustancia 
activa.

La invención se refiere, además, al tratamiento de 
animales da sangra calienta para lograr efectos fibrinoliticos 
trombolitioos y/o antiinflamatorios mediante administración de
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de un preparado farmacéutico según la presente invención. 

Ventajosamente la dosis diaria asbiende en un ser de sangre 

caliente de unos 70 kg de peso á unos 50 - 500 mg por día, 

preferentemente a unos 100 - 300 mg por día.

Los ejemplos siguientes sirven para ilustrar la in­

vención; las temperaturas se indican en grados centígrados. 

Ejemplo 1 i

A una solución de 6 g de 1,6-anhidro-3,5-di-0-bdn- . 

cil- ^ -B-glucofuranosa en 15 ce de piridiná se gotea a unos 

252 una solución de 3,72 g de cloruro de ácido nicotínico en 

10 cc de piridiná. Después de una hora a unos 259 se reparte 

la mezcla de reacción entre agua y éter, la fase¡etéríca?se 

lava con solución de bicarbonato sódico y agua hasta un pH =

7 , se seca con sulfato sódico y después de concentrar pbi eva­

poración en vacío y recristalizar en cloroformo/éter ce petró­

leo se obtienen cristales incoloros del p.f. 98-1002 y 

= +13,62 (CHCl^) y de la lejía madre ulterior l,6-anhidro-3,5 

di-0-bencil-2-0-nicotinoil-^, -b-glucofuranosa.

Ejemplo 2

A 7 g de l,6-anhidro-3,5-^di-0-bencil-jS-D-gTucofu-¡ 

ranosa en 30 cc de sulfóxido dimetílico absoluto se agregan 

2 ,7 g de polvo de hidróxido potásico y a ésto se gotean 5,2 g 

(4,7 cc) de cloruro bencílico. Terminada la reacción se deja! 

reposar durante 1,5 horas a unos 25,2. La solución de reacción 

se evapora en vacío, se recoge con éter y agua y la fase eté- 

rica se lava neutro con agua. Después de secar y evaporar se 

obtiene un aceite que se cromatografía a través 'de "200 g de 

gel de sílice en cloroformo. Después, ¿e. secar se obtiene a 

0,01 Torr un aceite incoloro que cristaliza lentamente; p.f.

50 - 55 s, = +8,39 (1HC1-), la l,6-anhidro-2,3,5-tri-ó
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benc i 1- j),-D-gluco furanosa. *'

Ejemplo 3 -

A unií solución dó 7 g le l,6-anhldro--3,5-dÍ-0-ben- 

cil-^-D-glucofuranosa y 1,42 g de polvo de hidróxido potási­

co en 30 cc de sulfóxido dimetilico se gotean 2,61 g (2,05 ce 

de sulfato dimetilico..Despuós de.2 y 4 horas a unos 259 se

agregan otros 1,42 g de hidróxido potásico y 2,05 cc de sulfa­

to dimetilico y despuós se calienta durante 2 horas a 609..'La 

mezcla de reacción se concentra por evaporación en vació,- se 

recoge con agua y óter y la fase etórica se lava neutro con 

agua, se seca y se evapora. El aceite obtenido se filtra a 

travás de 100 g de gel de sílice en cloroformo y se obtiene u¿ 

aceite incoloro, = -39 (CHCl^), la l,6-anhidro-3,5-dij-0-

bencll-2-O-metll-j^-D-glucofuranoRA. ¡

Ejemplo 4 '' . ¡

Una solución de 7 g de l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-! 

j^-D-glucofuranosá, 9,65 g (10 cc) de metilisocianato^y 0,5 có 

de trietilamina en 110 cc de benceno se dejan reposar durante 

15 horas a unos 259, se evapora hasta sequedad y el jarabe ob 

tenido se seca a 0,01 Torr. Se obtiene un jarabe incoloro, vis­

coso = -16,9a (CHCl^), la l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-

-2-(N-metilcarbamoil)-^-D-glucofuranosa.

Ejemplo 5

Una solución de 7 g de l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil- 

^-D-glucofuranosa, 8,15 g (7,45 cc) de fenilisocianato y 10 

gotas de trietilamina en 100 00 de benceno se calienta du­

rante 4 horas bajo reflujo. Se evapora hasta sequedad y el re­

siduo en forma'de' jarabe se cromatografía a travós de 350 g 

de gel de sílice en cloroformo:acetona = 50:1 y se obtiene un 

jarabe viscoso, ¿ Q /  ^  = -27,19 (CHClg), la l,6-anhidro-3,5-
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di-0-benc il-2-0-(K-fonilcaramoil)- (i -D-gluco fúr anosa. 

Ejemplo 6

A 5 g de 1,6-anhi.' ro-_',,5-ui-O-bencil- ̂ -ü-glucofu.- 

ranoaa en 30 cc de piridina se.agregan 2,3 g (1,91 ce) de cloj- 

ruro benzoilico en 10 cc de cloroformo y se deja reposar du­

rante 15 horas a unos 25-. Se mezóla coh agua, se evapora en fa­

ció hasta obtener un jarabe, se rec'óge eií éter y la fase eté- 

rica se agita con ácido clorhídrico,1-n, solución al 5 % de 

bicarbonato sódico y agua, se seca y se evapora. Se obtienen 

cristales que se recristalizan en éter/éter'de petróleo',: p.f.

81 -. 839, /5^7 pO ^ +y^ 8 (CHCl^), la l,6-ánhidro-2-0-ben&oil-

3,5-di-0-benci1- -D-gluc o furano s a. .,,,'

Ejemplo 7 - - -, ¡

A una solución enfriada de 5 g de l,_6-anhidrpr-3f5- { 

di-0-bencil-^--D-glucofuranosa en 50 cc de piridina se\ agre- , 

gan 6,2 g de cloiuro tosílico en 20 cc de cloroformo. Después! 

de 5 horas a 602 y 15 horas a unos 25S se mezcla con agua., se! 

evapora en vacío hasta obtener un jarabe, se recoge en éter 

y se agita con ácido clorhídrico 1-n, solución al 5 % de bi­

carbonato sódico y agua. Después de secar y evaporar suminis­

tra la fase etérica unos cristales que se recristalizan en 

metanol, p.f. 92 - 92,5S ¿ 3 7  ^  = -40,6s (CHCl^), la 1,6-an- 

hidro-3,5-di-0-bencil-2-0-(p-toluenosulfonil)- prD-glucofura- 

nosa.

Ejemplo 8

A una solución enfriada de 5 g de l,6-anhidro-3,5- 

di-O-bencil-^-D-glucofuranosa en 50 cc de piridina se agre­

gan 3,68 g (2,44 cc) de cloruro mesílico en 20 cc de cloro­

formo y se deja reposar durante 15 horas a unos 25a. Se ela­

bora como en el ejemplo 11 y se obtienen cristales que se re-30.
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cristalizan en metanol; p.f. 142 - 1449, ^  = -22,4a

(CHCl^), la 1,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-2-0-metilsulfonil-^ 

glucofuranosa.

Ejemplo 9

15 g de 1,6-anhidro-3,5-di-0-bencil- ,^-D-glucofura- 

' nosa en 60 co de piridina y-14 g de bloruro acetilsalicilico 

en 40 cc de cloroformo se dejan 3reabciona& durante 2 horas a

50C. Se mezcla con agua de hielo, se recoge en cloroformó.y
< i ; i ' ! - ; ¡

se agita consecutivamente con ácido clorhídrico 2-n, solución.

al 5 % de bicarbonato sódico y agua.'. Después de secar sobre

sulfato de sodio se obtiene la l,6-anhidro-2-0-saliciloil<*-3*

di-O-bencil-j^—B-glucofuranosa como aceite que se cromatogra-,
< ' . ¡

fia en gél de sílice en ciclohexano/óster acético 7:3, !

^  = +7,0B (cloroformo, c = 1). ....

Ejemplo 10 ' '

5 g de l,6-anhidro-2-0-saliciloil-3,5-di-0-bencil- 

^ -D-glucofuranosa se acetilan a 50a en 30 cc de piridina; con 

10 cc de anhídrido acético. Después de 15 horas se mezcla 

a unos 253 con metanol, se evapora y se recoge en cloroformo. 

Después de agitar la fase cíorofórmica con ácido clorhídrico 

1-n, solución de bicarbonato sódico y agua se obtiene la 1,6- 

anhidro-2-0-acetilsaliciloil-3,5-di-0-bencil- ̂  -D-glucofura- 

nosa como jarabe que se cristaliza en éter, p.f. 87 - 88a, 

< A 7  * **5#2a (cloroformo, o = 1,05). ' '
Ejemplo 11

A 8 g de l.ó-anhidro^^-di-O-bencil-^-D-glucofu- 

ranosa en 40 cc de sulfÓxido dimetilico absoluto se agregan 

1,23 g de dispersión de hidruro sódico y terminado el desarro 

lio de hidrógeno 4,5 g de cloruro 2-dietilamino-etílico en 25 

cc de sulfÓxido dimetílico. Después de 2 horas se concentra

1
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por evaporación a 603, se recoge en éter y la fase etérica se 

lava con agua y solución de sal común. Despuós de secar y con­

centrar por evaporación se obtiene la l,6-anhidro-2-0-(2-die- 

tilaminoetilo)-3,5-di-0-bencil-j^-D-glucofuranosa como aceite 

que se cromatografía en gel de sílice con cloroformo/acetona 

(8:2), ^  = +2,6a (cloroformo, c = 3,2).

Con ácido clorhídrico/etanol se obtiene eí hidro- 

cloruro, p.f. 113-114^, ¿c37. p = 03 (cloroformo, c = 1,0$). 

Ejemplo 12

5 g de 1,6-anhidro-2-0-benzoil-3,5-di-0-bencií-^- 

D-glucofuranosa se hidrogenan en metanol con carbón dé 'pala- 

dio al 5 % a unos 25B. Despuós de 1 hora se ha recibido! molL 

equivalente de hidrógeno y la hidrogenación se interrumpe. Se 

obtiene la 1,6-añhidro-2-0-benxoil-3-0-bencil-^-D-glucnfura- 

nosa como cristales del p.f. 121 - 1223. f

Ejemplo 13 - - ' - J '
Una solución de 26,0 g de 2,5-di-0-acetil-sa!ícilo- 

il-3-0-bencil-l,6-anhidro- -D-glucofuranosa en 860 cc de 

una solución 1-n de ácido clorhídrico en etanol absoluto se 

deja reposar durante 20 horas a temperatura ambiente, des­

pués se libera bajo presión reducida del disolvente y del áci­

do clorhídrico. El residuo se recoge en éter y la solución ob­

tenida se lava con solución saturada de bicarbonato sódico y 

agua, se seca sobre sulfato de sodio, se filtra y .el filtrado 

se libera del disolvente. La 2,5-di-0-caliciloil-3-0-bencil--

1,6-anhidro- -D-glucoruranosa purificada a través de 1200 g 

de gel de sílice cromatográficamente en columna con el eluyen 

te óter/éter de petróleo se obtiene como cristales blancos 

del p.f. 102 - 103,5^ y el giro óptico ^  = -3S +13 (cío 

roformo, c = 0,818).
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Ejemplo 14
21,5 g.de 2-0-acetil-l,6-anhidro-3,5-di'-0-bencil- 

^-D-alofuranosa se agitan en una solución de 0,8 g de carbo 

nato' potásico en, 500 cc de metanol durante 15 horas a unos 
203.f La mézcla (jLe reacción se evapora, el residuo se recoge 
en óter y la solución etórica se lava con agu¿. Despuós de set- 

car,' filtrar y evaporar la fase etórica se obtiene un jarabe 

de por elución con cloruro metilónico/óster acótico (3:;1) ' 
se purifica cromatográficamente en columna con gel de sílice. 
La 1,6-anhidro-3,5-di-0-bencil- jb -D-alofuranosa asi obtenida 
se presente como cristales blancos del p.f. 60 - 623, ¡Rf ^

0,42 (cromatografía de capa delgada en gel de sílice(. siste-, f ..... .
20 +173

30.

ma cloruro metilónico/óster acótico (3:1) y p 
+13 (cloroforme, c = 0,979).

Ejemplo 15 , ^
- En forma análoga a como se ha descrito en el ejem­

plo 6 se obtiene de la 1,6-anhidro-3,5-di-0-bencil- --D-aío-

furanosa y cloruro benzoílico la 1,6-anhidro-2-0-benzo:-.l-3,5- 
di-o-bencil- [^-D-alofuranosa.
Ejemplo 16 .

En forma análoga a como se ha descrito en el ejem­
plo 5 se obtiene de la l,5-anhidro-3,5-di-0-bencil-^>-D-alo­
furanosa y fenilisocianato la l,6-anhidrb-3,5-di-0-benoil-2- 
Or(N-fenilcarbamoil)-j)) -D-alofuranoaa.
Ejemplo 17 ........., - -

A 3 g de l,6-anhidro-3-0-bencjl-ji, -D-glucoáuranosa 
en 20 cc de piridina se agregan 3 cc de cloruro benzoílico y 
se deja reaccionar durante dos días a 503. Despuós ge mezcla 

con poca agua, se evapora en vacio la mayor parte de la piri­
dina y;se agita con hielo. Se obtiene la 1,6-anhidro-2,5-di-
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.0-benzoil-3-0-bencil-p)-D-glucofuranosa en forma de cristales
' — 20que se recristalizan en metanol, p.f. 136 - 1373, p =

-9,13 (cloroformo, c = 1,04).

Ejemplo 18

Análogo al ejemplo 6 se obtiene de l,6-anhidro-3,5- 

di-O-bencil-^,-D-alofuranosa y Cloruro o\-naftoílicó la 1,6- 

anhidro-3,5-di-0-bencil-2-0-( c^-naftoil)- p, -D-alofúr anosa. 

Ejemplo 19 . * '
Análogo al ejemplo 6 se obtiene la l,6-anhidro-3,5- 

di-0-bencil-j))-D-glucofuranosa y cloiuro ^  -naf t o ílie o í  a

1 .6- anhidro-3,5-di-0-bencil-2-0-(c^-naftoil)-^ -D-gluco"fura- 

nosa.

Ejemplo 20

Análogo al ejemplo 6 se obtiene de 1,6-anhidro^-3,'5- 

di-O-bencil-^, -D-glucofuranosa y cloruró ĵ  -naftcilico. la*

1.6- anhidro-3,5-di-0-bencil-2-0-(^ -naftoil)-^-D-glucofu-

ranosa. *"

Ejemplo 21

A una solución de 12,6 g de 3-0-báhcil-1,6-anhidro 

^-D-glucofuranosa en 100 cc de cloruro metilánico y 15 oc dt 

piridina se gotea bajo agitación a 40S, durante 1$ horas una 

solución de 21,8 g de cloruro acetilsalicílico en 100 cc de 

cloruro metilánico. Despuás de agregar 20 cc de agua se sepa­

ran por destilación a presión más reducida el cloruro metilá- 

ñico y la piridina. El residuo se recoge en dietiíáter y se 

lava con ácido clorhídrico 2-n enfriado con hielo, solución 

saturada de bicarbonato sódico y con agua. El residuo obteni­

do despuás de secar, filtrar y evaporar se purifica en croma­

tografía de columna a travás de 1200 g de gel de sílice con 

átex/áter de petróleo (1:1). Se obtiene asi la 2,5-di-0-ace-
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til-saliciloil-3-0-bencil-l,6-anhidro-p>-D-glucofuranosa, qu^ 

se puede desacetilar como descrito en el ejemplo 13.

Ejemplo 22

En forma análoga se. obtienen los compuestos siguien­

tes:

1) 2-0-acetil-l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil- -D-glucofuranosa,
^  a¡ -20,6s (cloroformo),.

2 ) l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-^-D-glucofuranosa, p.f. * 

112-1133,,

3) 1,6-anhidro-3-0-benci1 - -D-glucofuranosa, p.f. 102-103s,

4) l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-^-D-manofuranosa, p.f. '

117 - 119S,
5) 2-0-acetil-l, 6-anhidro-5-0-bencil-3f0-metil-jX,-D-glucofu- 

ranosa, Ref ?= 0,23 (cromatografía de capa delgada en gel

de sílice) ciclohexano/áster acético (2:1),¡ i: !
. . ' }

6) l,6-anhidro-5-0-bencil-3-0-metil-f4-D-glUcofuranosa,

(cloroformo),

7) 2-0-acetil-l,6-anhidro-5-0-bencil-3-0-n-propR:l-j)> -D-gluco-' 

furanosa, Ef = 0,30 (cromatografía de capa delgada en gel 

de sílice) ciclohexano/áster acético (2:1),

8) 1,6-anhidro-5-0-bencil-3-0-n-propil-jl, -D-glucofuranosa,

= -43 +1B (cloroformo),

9) 2-0-acetil-l,6-anhidro-5-0-p-clorobencil-3-0-n-propil-j^) - 

-D-glucofuranosa, aceite amarillento
10) l,6-anhidro-5-0-p-clorobencil-3-On-propil-(p -D-glucofu­

ranosa, aceite amarillento claro,

11) 1,6-anhidro-2-0-mctil-3,5-di-0-n-propil- j?) -D-glucofurano-

sa, " +15^ +13 (clorofoimo),
12) 1,6-ahhidro-3,5-di-0-metil--D-glucofuranosa, p.eb,. 140 - 

1503 (temperatura exterior) 0,05 Torr,
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Í3) 1, 6-anhidro-2-0-metil-3,5-di-O-n-propil-^-D-glucofuranose 

como aceite incoloro, p.eb. 90 1000 (temperatura exte- '

rior) 0,04 Torr,

14) 1,6-anhidro-2-0-metil-3,5-'di-'-0-ñ-prdpil-^)-D-glucofuranose 

como aceite incoloro, p.eb. 90 - 1000 (temperatura exte­

rior) 0,04 Torr:
! '

15) 1,5-anhidro-2-0-metil-3-p-nt-propil-^)-D-xilofuranosa, p.el
458, 0,02 Torr, ' ' * '

16) 1,5-anhidró-2-0-bencil-3-0-n-propil- -D-xilofurano'sa'^ 

p.eb. 1100, 0,01 Torr,

17) l,5-anhidro-3-0-n-propil- -D-xilofuranosa, p.eb. 'TC5*'-?

1308 (temperatura del baño) 0,2 Torr, j

18) 1,6-anhidro-2-0-benzoil-3-0-bcncil--D-glucofuranosa, p.^

121-1220, I
<

19) 2,5-di-0-caliciloil-3-0-bencil-l,6-anhidro-^-D-glucofura­

nosa, p.f. 102 - 103,53,

20) l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-^-D-álofuranosa, p.f. 60-620,

21) 1,6-anhidro-2,3,5-tri-0-benzoil-j^ -D-alofuranosa,

22) l,6-anhidro-2,3,5-tri-0-benzoil--D-glucofuranosa,

23) 2-0-acetil-l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-^) -D-alofuranosa. 

Ejemplo 23

Cápsulas conteniendo 0,1 g de la sustancia activa 

se pueden preparar como sigue (para 10.000 cápsulas): 

Composición

1,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-^-D-

glucofuranosa 1.000 g

Etanol absoluto 100 g
La l,6-anhidro-3,5-di-0-bencil-^)-D-glucofuranosa se mezcla 

con el etanol y la mezcla se llena, con ayuda de una máquina 

encapsuladora, en cápsulas de gelatina blanda.



N O T A
Descrita suficientemente la naturaleza del Invento, 

así como la manera de realizarse en la práctica, debe hacerse

constar que las disposiciones anteriormente indicadas son sus-
-

ceptibles de modificaciones de detalle en cuanto no alteren el 

principio fundamental. Tambión se hace constar que el invento 

corresponde a las Solicitudes de Patehte presentadas en Suiza 

bajo el número 7970/72 en fecha 30 de mayo 1972, 14046/72' 

en fecha 26 de septiembre de 1972 y 5496/73 en fecha 17' de 

abril de 1973; acogíándose por lo tanto a los beneficios que 

conceden los Convenios Internacionales en vigor, siendo lo
]

que constituye la esencia del referido invento y por lo que 

se solicita una Patente de Invención en España por 20 años,

sobre: PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE NUEVOS DERIVADOS DE 
' * ! 

ANHIDROFURANOSA, caracterizándose por lo siguiente:

1.- Procedimiento para la obtención de nuevos deri­

vados de anhidrofuranosa de fórmula I:

en la que Rg significa hidrógeno, alquilo, aminoalquilo, al-. - 

quenilo, arllalquilo o acilo, R^ significa-hidrógeno, alquilo, 

alquenilo, arilalquilo o acilo y -A-0- significa un resto 

-CHOR^-CHg-O- ó -CH(CHg0Rg)-0-, donde R^, o bión Rg tiene uno 

de lOB significados indicados para o donde -CHgORg está 

por hidrógeno,.o.donde dos de los restos Rg, R^ y o bión 

Rg juntos forman un resto ilideno, donde uno de los restos 

^2' ^3 Y R5 ° Rg es diferente a hidrógeno cuando los 
otros dos de estos.restos son hidrógeno, y donde en los com-
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puestos con -CHOR^-CHg-O- como restos -A-0- uno de los res-. 

tos.Rg, y Re; es distinto a metilo, cuando los otrús dos 

de estos restos son metilo, y donde en los compuestos con 

-CHOR^-CHg-O- como resto -A-0- uno de los restos Rg, R^ y R^ 

es distinto a acetilo cuando los otros dós de éstos restos soi 

acetilo, y donde en,los compuestos con -CHOR^-CHg-Ó- como 

resto -A-0- uno de los restos Rg, R^ y es distinto a p-to- 

luenosulfonilo cuando los otros de estos restos son p-tolueno- 

sulfonilo, y donde en los compuestos con -CH(CHgORg) -0- como 

resto -A-0- uno de los restos Rg, y Rg es distinto a benci- 

lo cuando los otros dos de estos restos son bencilo, caracte­

rizado porque en un compuesto de fórmula VI: ' - .

CHOH - CHOH )!:
en la que A es un resto -CHOH-CHg-O- ó -CH(CHgÓH)-0- se in-* 

troduce como mínimo un resto Rg, R^ y/o R^ o bián Rg distin­

to a hidrógeno y si se desea, en los compuestos.obtenidos se 

introducen, modifican o disocian- sustituyentes,- y/o las mez- . 

cías de racematos obtenidas se separan en los racematos pu­

ros, y/o los racematos obtenidos en los antípodas ópticos, 

y/o las sales obtenidas, se transforman en los compuestos 

libres u otras sales o los compuestos libres obtenidos en 

sus sales.

2. - Procedimiento según la reivindicación 1, carac­

terizado porque un compuesto de fórmula -VI se hace reaccionar 

con un áster capaz de reacción de un alcohol correspondien­

te a uno de los sustituyentes Rg, R^, R^ ó Rg.

3. - Procedimiento según la reivindicación 2, car-
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racterizado porque se hace reaccionar con un áster capaz dé 

reacción de un alcanol, alquenol o arilalcanol.

4. - Procedimiento segdn la reivindicación 1, carac­

terizado porque en un compuesto de fórmula VI se transforman 

como mínimo un grupo hidroxi en un grupo hidroxi esteriza- 

do, c apaz de reacción y después se hace reaccionar con un al­

cohol correspondiente a un sustituyente Rg, R^, R^ o Rg o se 

introduce un resto acilo Rg, R^, ó Rg.

5. - Procedimiento segdn la reivindicación 4, carac­

terizado porque un resto acilo se introduce mediante un áci­

do correspondiente o un derivado capaz de reacción del mismo.

6. - Procedimiento segdn una de las reivindicado- i
. !

nes 1 - 5 )  caracterizado porque se parte de un compuesto que 

se obtiene en cualquier etapa del procedimiento como produc­

to intermedio y sé realizan las etapas del procedimiento que 

faltan, o el procedimiento se interrumpe en cualquier etapa 

o un producto de partida se forma bajo las condiciones de 

reacción o se emplea en forma de un derivado capaz de reac­
ción o de una sal.

7. - Procedimiento segdn una de las reivindicacio­

nes 1 - 6 ,  caracterizado porque se preparan los compuestos 

la de fórmula I donde -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-O- ó 

-CH(CHg0Rg)-0- y como mínimo uno de los.restos Rg, R^ y

o bién Rg es un resto acilo de un ácido carboxílico de efica­

cia antiinflamatoria y los demás otros restos Rg, y R^ ó 

blón Rg, independientes entre si, significan en caso dado 

hidrógeno, alquilo inferior, alquenilo'inferior o arilalquilo 

inferior o dos de los otros restos Rg, R^.y R^ o bián Rg son 

en caso dado alquilideno inferior o arilalquilideno infe-. . 
rior.
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8.- Procedimiento segdn una de las reivindicació- 

nes 1 - 6, caracterizado porque ae preparan los compuestos 

Ib de fórmula I, donde -A-0- es un rento -CHOH^-CHg-O- ó 

-CH(CH20Rg)-0- y como mínimo uno de los restos Rg, R^ y 

o bián Rg es un resto acilo de fórmula III:

R10.

R.

R,

CU— CO - (III)

11

en la que Rg es un átomo de hidrógeno, up. resto cicloalquilo 

o, preferentemente un resto alquilo inferior, R ^  es un "átomo 

de hidrógeno, un átomo de halógeno o él grupo trifluormet'ílo, 

R ^  significa, en primer lugar, un resto fenilo, especialmen­

te, sin embargo, un resto cicloalquilo de 5 - 8 miembros.con, j 

preferentemente un enlace doble, preferentemente en la posi­

ción en el anillo, en segundo lugar un resto alcoxi infe­

rior, alqueniloxi inferior o un resto alquilo inferior, pre­

ferentemente ramificado, asi como un resto mono- o dialqüilo 

inferior-amino, alquileno inferior-amino, alquenileno inferior 

-amino, fenilamino o N-fenil-N-alquilo inferior-amino o un 

resto pirrolilo-(I), 3,6-dihidro-2-H-l,2-oxazinilo-(^) ó' l-o- 

xo^-isoindolinilo-(2), y los otros restos Rg, y Rg o bión 

Rg, independientes entre si, significan en caso dado hidróge­

no, alquilo.inferior, alquenilo inferior, bencilo, alquilo in- 

ferior-bencilo, alcoxi inferior-bencilo, halógeno-bencilo o 

trifluormetilbencilo o dos de los demás restos Rg, y R^ 

o bión Rg son alquilideno inferior o bencilideno..

9.- Procedimiento segán una de las reivindicacio­

nes 1 - 6 ,  caracterizado porque se preparan los compuestos
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Ib de fórmula I, donde -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-G- y 

uno de los restos-Rg, R^ y Rg, preferentemente Rg es un resto 

aoilo de fórmula III, donde Rg significa alquilo inferior,

R^Q significa hidrógeno o cloro, R ^  signifioa fenilo, ciclo- 

pentilo, ciclohexilo, 1-ciclopentenilo, 1-ciclohexenilo, 1-ci- 

cloheptenilo, 1-ciclooctenilo, isopropilo, 1-metil-n-propilo- 

1, o tambiÓn ^-pirrolinilo y los otros dos de los restos 

Rgy R3 Y &5 significan, independientes dntre si, hidrógeno/ 

alquilo inferior con 1-3 átomos de carbono, alilo, metalilo, 

bencilo, metilbencilo, metoxibencilo, clorobencilo o txifluor- 

metilbencilo. r '

10. - Procedimiento según una de las reivindioacio- j 

nes 1 - 6 ,  caracterizado porque se preparan los compuestos

Ib de fórmula I, donde -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-O- y Rg 

es un resto acilo de fórmula III, donde Rg es metilo, ¡

es hidrógeno, R^^ significa fenilo, ciclohexilo, 1-ciolohexe- i 

nilo, 1-ciclohepteailo, 1-ciclooctenilo, ^-pirrolinilo y 

y R^ significan, independientes entre si, hidrógeno, alquil) 

inferior con 1-3 átomos de carbono, alilo, metalilo, bencilo 

o clorobencilo.

11. - Procedimiento segdnuna de las reivindicacio­

nes 1 - 6 ,  caracterizado porque se preparan los oompuestos Ib 

de fórmula I, donde -A-0- es un resto -OHORg-CHg-O- Rg es un 

resto acilo de fórmula III, donde Rg significa metilo, R^p 

significa hidrógeno, R-^ significa fenilo, ciclohexilo, 1-ci- 

clohexenilo, 1-cicloheptenilo, 1-ciclooctenilo ó ^-pirro- 

linilo y y Rp son hidrógeno.

. 12.- Procedimiento segán una de las reivindicacio­

nes 1 - 6 ,  caracterizado porque se prepara la l,6-anhidro-3,5- 

di-0-bencil-2-0-c^-¿4^(ciclohexenil-il)-fenil7'-propionil-^ -D-
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glucof uranosa.

13.- Procedimiento segdn una de las reivindicacio­

nes 1 - 6 ,  caracterizado porque se preparan los compuestos

Ic de fórmula I, en la que -A-0- es un resto de fórmula -CHOR^-5
CHg-O- y Rg, y independientes entre si, significan alquit- 

lo inferior con 2-7 átomos de carbono, alquenilo inferior, aril- 

alquilo inferior, alcanoilo inferior con 3-7 átomos de carbono 

benzoilo, halogenobenzoilo, alquilo inferior-benzoilo, alcoxi 

inferior-benzoilo, trifluormetilbenzoilo, hidroxi-benzoilo, 

alcanoiloxi inferior-benzoilo, o^-naftoilo, j^-naftoilo o piri - 

dilcarbonilo, o dos de los restos Rg, R^ y son hidrógeno y 

el tercero de los restos Rg, R^ y es alquilo inferior,.,al­

quenilo inferior, arilalquilo inferior, alcanoilo inferior o 

aroilo, o dos de los restos Rg, R^ y son alquilideno infe­

rior o arilalquilideno inferior y el tercero de los restos R<,,

y R^ es hidrógeno, alquilo inferior, alquenilo inferior, 

arilalquilo inferior, alcanoilo inferior o aroilo, siendo uno ! 

de los restos Rg, R^ y distinto a hidrógeno cuando los ! 

otros dos de estos restos son hidrógeno y donde uno de los res­

tos Rg, R^ y. R^ es distinto a metilo cuando los otros dos de 

estos restos son metilo, y donde uno de los restos Rg, R^ y 

R^ es distinto a acetilo cuando los otros dos de estos restos 

son acetilo.
!

14.- Procedimiento segdn una de las reivindicaciones 

1 - 6, caracterizado porque se preparan los compuestos Ic de 

fórmula I, donde -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-O- y Rg, R^ y 

Rc¡, independientes entre si, significan hidrógeno, alquilo 

inferior, alquenilo inferior, bencilo, alquilo inferior-benci- 

lo, alcoxi inferior-bencilo, halógeno-bencilo, trifluormetil- 

bencilo, alcanoilo.inferior, benzoilo, halogenobenzoilo, alquii-30
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lo in^eriop-benzoilo, alcoxi inferior-beazoilo, trifluormetil- 

benzoilo, hidroxíbenzoilo, alcanoiloxi iderioi^benzoilo o pi- 

ridllcarbonilo, o dos de los restos Rg, R^ y son alquilide- 

no inferior o bencilideno donde uno de los restos Rg,' R^ y R^ 

es distinto a hidrógeno cuando los otros dos de estos restos 

son hidrógeno, y donde uno de los restos.Rg, y R^ es dis­

tinto a metilo cuan,do los otros de estos réstüs Son metilo, y 

donde uno de los restos Rg, y Rg es distinto a aoetilo cuan­

do los otros dos de estos restos son acetilo-.

15.- Procedimiento segdn una de las reivindicacio­

nes 1 - 6, caracterizado porque se preparan loá compuestos Ic 

de fórmula I donde -A-0- es un resto de fórmula -CHORg-CHg-O-, 

Rg significa hidrógeno, alquilo inferior con 1-3 átomos ;de ' 

carbono, dialquilo inferior-amino-alquilo inferior con na
t

total de hasta 7 átomos de carbono, bencilo, clorobencilo, al-í 

canoilo inferior con 2-4 átomos de carbono, benzoilo, o-hidro-[ 

xibenzoilo, o-alcanoiloxi inferior-benzoilo con 2-4 átomos de 

carbono en el parte o-alcanoiloxi inferior, naftoilo, alquilo 

inferior-carbamoilo con hasta 4 átomos de carbono, fenilcarba- 
moilo, alquilo inferior-sulfonilo con 1-3 átomos de carbono, 

fenilsulfonilo, toluilsulfonilo o piridilcarbonilo, y R y Re 

independientes entre si con hidrógeno¿ alquilo inferior con 

1-3 átomos de carbono, bencilo, clorobenoilo o benzoilo, don­

de uno de los restos Rg, R^ y R^ son distinto a hidrógeno cuan­

do los otros dos de estos restos son hidrógeno y donde uno 

de los restos Rg, y R^ es distinto a metilo cuando los 

otros dos de estos restos son metilo y donde uno de los restos 

Rg, R3 y Rg es distinto a acetilo cuando los otros dos de es­

tos restos son acetilo.

16.- Procedimiento segdn una de las reivindicado-
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nes 1 - 6, caracterizado porque se preparan los compuestos Ic 

de fórmula I en la que -A-0- es un resto -CHOR^-CHg-O-, Rg 

significa alcanoilo inferior con 2-4 átomos de carbono, ban- 

zoilo, o-hidroxibenzoilo, o-alcaiíoiloxi inferior-benzoilo con

2 - 4  átomos de carbono en lá parte o-alcanoiloxi inferior,
í

naftoilo o piridilcárbonilo, y R̂ , y R^, independientes entre 

si, significan hidrógeno, alquilo inferior con 2 ó 3 átomos 

de carbono, bencilo, clorobencilo, benzoilo ó o-hidroxiben- 

zoilo.

1 7. - Procedimiento según una de las reivindicácio- 

nes 1 - 6, caracterizado porque se preparan los compuestos Ic 

de fórmula I, donde -A-0- es un resto -0H0R^-CHg-0-, Rg sig­

nifica hidrógeno y y R5. independientes entre si, signifi­

can alquilo inferior con 1-3 átomos de carbono, alilo, meta-
t

lilo,' bencilo o clorobencilo.

18. - Procedimiento según una de las Reivindicacio­

nes 1 - 6, caracterizado porque se preparan los compuestos Ic 

de fórmula I, donde -A-O- es un resto -CHOR^-CHg-O-, Rg sig­

nifica hidrógeno, alcanoilo inferior con 2-4 átomos de carbo­

no, banzoilo, o-hidroxibenzoilo, o-acetoxibenzoilo, naftoilo

o piridilcarbonilo, y R^ y independientes entre si signi- ! 

fican alquilo inferior con 1-3 átomos de carbono, bencilo, j 

clorobencilo, benzoilo^ o-hidroxibenzoilo, o-acetoxibenzoilo } 

o naftoilo. ]

19. - Procedimiento según úna de las reivindicaciones 

1 - 6, caracterizado porque se prepara la l,6-anhidro-3,5-di' 

O-bencil-^-D-alofuranosa.

20. - Procedimiento según una de las reivindicacio­

nes 1 - 6, caracterizado porque se prepara la l,6-anhidro-2- 

0-benzoil-3,5-di-0-bencil- ib -D-alofuranosa.
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21. - Procedimiento segdn uná de las reivindicaciones 

1 - 6, caracterizado porque se prepara la 1,6-anhidro-3,$-di

0- bencil-2-0-nicotinoil- -D-glucpfuranosa. i ;

22. - Procedimiento segdn uná de las reivindicaciones

1- 6, caracterizado porque se prepara la 1 ,6-anhidro-2-0-benzoi 

3,5-di-0-bencil- -D-gluco furanosa.

23. - Procedimiento segdn uná de las reivindicaciones 

1-6, caracterizado porque se prepara la l,6-anhidro-3 ,5-di-0- 

bencil- [S-D-glucofuranosa.

24. - Procedimiento para la obtención de nuevos deri

vados de anhidro furanosa, tal y como queda sustancialmenne 

descrito en la presente Memoria. '

Esta Memoria consta de 43 hojas escritas a máqüiiía 

por una sola cara.

Madrid, ^ ^

CIBA-GEIGY A.G.-
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