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&féﬁé saies'por adicidn de &cido fermacéubicamente
.aé§§tables y sus derivados oxazolidinico de la base
déﬁﬁﬁiff, enque, en la-férmula |
‘ Ry repreaente hidrdgeno o nidroxij ' -
‘RB representa hidroxi, amino o'éléonil‘inferior~
—emino womosustitufdo;

o
R, representa hidrdeeno o alconilo inferior; y

Rﬁ'representa amino o alcolil inferior-amino mo-



nosustituido;

“con la condicidn de que cuando R, es aidroxi, R,
_"es hidrdgeno o metilo y Rz es awino o nidroxi, en-
Utoneces R5 debe ser alconil inferior-amino wmonosus—

tituido.

Bl procediuiento cowprende converitir el gzrupo

_;«OB13 en posicicn 6' de un compucsto de la #drmula
'general
R,CHOR, 3. NiR, 5
—— NHR12
. ‘ R-—, OR']'] IV
0 i
Re ‘
l‘('
8 0
Ra4q ——0
1 N:(’_nB
Rz
o H,C 0R11
o

€n que R4 es tal como arriba se ha definido, y Re
es OR

111 R7 representa nidrégeno o] —OR11, R'B repre-

sente -OR,q 0 -BRHyp, B es nidroseno o alcohilo in-



??ﬂiierior, Ryq @8 nidrdgzeno o un grupo protector de hi-

' ‘}d£oxi,_R12 es un grupo prolector de aminb y R13 es
‘f;f. uﬂ grupo protector de nidroxi, y en gue R12 en posi-
‘dién 3" juntemente con Ry, en posicion 4" pueden re-
.presentar un grupo protector; en el grupo ~KHR, sien-
- do R tal como arriba se he definido, y someter al com-
Vﬂ:fpuestq as{ obtenido a una eliminacidn de todos los
t5féyﬁpos!protectores presentes en la molécﬁla, seguido,
‘g1 se desea, por la preparacion de una sal por adi-~
‘¢idn de deido farmacéuticemente aceptable o un deriva-—
‘do-oxazolidinico de base de Schiffs de un coumpussto
‘asi obtenido de formula I.
:‘f ' Este procedimiento represcata un wmodo con-
L7§eniente de preparar o'-amino~ o 6'—aloohil inferior-
.ffl;gmino wonosustituldo-pseudotrisacaricos a partir de
;Qs correspondientes compuestos €'~hidroxilicos. Son
ilustraiivos el 3'-desoxi-6'-N-metil-antibiotico
_51420A préparado a partir de 3'—desqxigentémiéina L,
'gel 3'?desoxi;antibiético JI-20A pfeparado a partir de

'i3‘-deéoxigentamicina X, el 6'~N-metil-antibidtico

93
.;551-20A preparados a partir de gentawmicina X,, y ig-
- ;:6‘-N~metilagentamicina B preparadas a partir de
'f'1C>(~4D~gluoopiranosil (1 ==> 4) garamina, En el com=
 ﬁipuesto de formula IV R13 es preferibleuente tosilo yA

.25 -, la conversidn del grupo -OR,, en el grupo -NHR se efec-
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“if%ﬁé o-bien por reaccion con Ril, o KNHNH, (seguida
'*{;ﬁgr,hidfdgehaéién catalftica), o por reaccidn con una
't}f;?ﬁéida ¥ subsiguiente reduccidn del productor de la
;:;eécciéﬁ. e

R Bl término “inferior" se wtilize aqui para
4dééoribi: grupos alcohilo que tienen 1 a 4 atomos de

’

w”:e~i¥qarbong,"tales como metilo, etilo, propilo, isopropilo,

‘;Jﬁ—putilo;'isobutilo, sec-butilo o ter-butilg.
| ~7 Les sales por adic.on de scido farmacéubi-
‘.iﬁ;gamehte aceptables pueden ser preparadas de una wane-
'iffa gonVanional. Los dcidos preferidos para esta con-
'i§erai5h son deidos organicos e inorgénicos, compren-—
diehdé oidos carboxflicos o sulfdnicos, monovalen-
_fes-o'polivalehtes, elifdticos, alicfclicos, arali-
fdticos, aroudticos o hetervefclicos. Ejemplos de
'; '911os;éon acidos formico, dcido acético, deido pro-
pridnico, deido dietilacético) deido oxdlico, deido
- maldnico, deido suceinico, deido pimélico, doido fumd-
rico, deido waleico, dcico ldetico, dcido tartdrieo,
éoido wdlico, deidos amino-carbox{licos, dcido ben~
‘zoico, doido salicflico, deico fenilpropidnico, deido
oftrico, doido gluconico, doiuo ascdrbico, deido ci-
- néwico o hidrdeidos helogenados tales como geido clor—
hidrico, Los derivados oxazolidinicos de base de
Schiffs de los compucetos de la formula I pueden obte-

0
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nerse de acuerdo con técnicas normales (véase paten-

-té briténicé 1.314.05%8) y represextan aguellos com-
- puestos de la £éruala T ex que un anillo de oxazolidi-
" na estd condensaco con el enillo de warosenina del

pseudotrisacérido.

‘La nowenclatura aqui empleada puede ger des-
crita del siguiente wmodo:

Cuando el elemento estructural basico es el
ﬁombre genérico de un pseudotrisacarido (tal como
‘gentamicing Xz, gentamiciné B) le nuteracidn de las
‘posiciones es tal como se indica en la féruula A aba-
"jo dada, y cuando el elemento estructural basico es

77 :ggramina [CF3~desoxi-4-C~metil—3—(H-metilamino)-f6 -
‘i-L—arabinopiranosil~(1 m—me 6 )-2-desoxi-D-estrepia-
ivfming7 la nuueracidn de las posiciones es tal como se
f';?{‘indica en la foramula B abajo dada (la férmula B muss—
"tra la estructura ce garamina que es‘ué.-oo‘mpuesta por
el anillo 2-desoxi-D-estreptaming "S" y el anillo ga-

“rosanina "GY)

T 25
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B El términe "grupo protector de awino" es
:biah oonﬁeido en quimica orgdnica y se refiere a un
V,gfén nﬁ&ero de. srupos apropiados para bloguear tempo-
jiélmente (ﬁérmino ginonimo de proteger) un radieal ami-
'"ﬁé en una moldoula de las reacciones quimicas a que €s-
"t estd siendo sometida, pero que son fdcilmente olimi-
‘,hables después de que se na efectuado una reaccidn qui-
;;‘hica deseada en otros lugares de la moléoulg. Ilustréu
tivos de estos $Tupos son grupos arilo, arilalcohilo,
a0ilo, mleoxicarbonilo y eralcoxicarbonilo no sustituf-
dos, asf.cowo funcionaluente sustitufdos. Ejemplos co=

munes de grupos protectores de acino son bencilo, 4-nie-

trobencilo, trifenilmetilo, 2,4-dinitrofenilo, acetilo,

-7 -



propionilo, benzoilo, wmetoxicarbouilo, etoxicarbonilo,

" 2,2,2-tricloroetoxicarbonilo, ter-butoxicarbonilo,

-2=yodoetoxicarbonilo, cartobenzoxi, y 4-~metoxibenciloxi-

: - - carbonilo. Es particularmente preferido el grupo car-

bobenzoxi ¥y, en alguios casos, el grupo acetilo 0 2,4~

=dinitrofenilo.
. Bl térumino "grupos protectores de hidroxi

- es similarmente un {4érmino bien comocido en la tecnica

. y se refiere a 1los grupos que son apropiados para blo-
“.. " quear temporalmente y proteger de este modo a un radi-
" .oal hidroxi en une molécula de reacciones quimicas a

" . : que ésta esté siendo sometida, pero que son féciluente
L
e we ! N
. eliminebles despues de que s¢ he efectuado una reaccion

oy

S

‘?1;;quimica’deseada en otros lugares de la moldcula. Ilus-

]

© .4, . ,trativos de estos grupos son grupos arilo, erilalcohilo,

f.;s{jfﬁacilo, alcoxicarbonilo y aralcoxicarbunilo no sustitui-

..dos as{ como funcionalmente sustitufdos. Ejemplos comu-

'°j.;nes de grupos proteciores de nidroxi son bencilo, pa-

4

.gdﬂiﬁ;:raénitrobenzoilo, tosilo o acetilo. He prefiere parti-
:;?!iléﬁiarmente el grupo acebilo. ' : .
o Los compuestos de formula IV pueden ser pre-
- .parados blogueando los grupos awano y, al menos, ol
grupo hidroxi en poeicidn ¢! de un paeudotrisaoérido
edecuademente sustituido que tiene ,rupos muino e hi-

'1;25 ) droxi libres. Los Ultimos conpue 8508 son bien, conocidos

-F -
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h?%:;fqﬁidolc3n315£e en bloquear todos los grupos amino de
'ﬁi? 7gn'pseudotriSacérido que tiene grupos amino e hidroxi
'1fglibrqs, luego introducir el grupo protector de hidroxi
7?: 1‘:f’én poéicién 6!, preferiblemente tosilo, y luego, si
ﬁ;ﬁ;%§é §esea;4b1oquear otros grupos hidroxi con grupos
;'f;if; fpf6tectofe§. Los compuestos de férmula IV, en que to-
‘&ﬂidbs los grupos amino y el grupo hidroxi en posicitn
v[}é"eétén protegidos son utilizados preferiblemente

'+ para reaccionar oon RIVH, 0 RWHEH,, aientres que, &i

-

b se assea trabajar pasando por la azida, el compuesto

:dee paftida preferido de fdrmula IV es un pseudotrisa~
ﬁ;éériﬁg oompletamente protegido o un pseudotrisacdri-~
S fg‘do en que todus log grupos auino e hidroxi estdn pro-
""ijfﬁjié ﬁegidos con la excepclon del;B-hidroxi. El grupo to-

AR

,,gsi}o en»posicién 6! pusde ser introducido también.f'

_:figbléqueandq un pseudotrisacarido, en que.tdeS'los

'* €:-{éﬁupoa amino estan protegidos, con tritilo en posi-

'J'cién,6', lusgo blogueando todos ios otros grupos hi-
droxi ¢on acetilo (exceptuando al nidroxi en posioidn

©5)y, ¥ luego disociando el grupo tritilo e introduclen~
do}el grupo tosilo deseado.

fal como se utiliza aqul, el término "blo-

gueo" de un grupo amino o ue un yrupo hidroxi o el

TR L -9 -




- ;1 N  término *infroduccion de un grupo protectvor de nidro-
& fA;H ,}:v? © xi o emino" se wtilizan para describir una reaceidn
de condensacion de un derivaao reactivo de un compues-
to que contiene el grupo protector con el coupuesto
‘i-»5, - que tiene unoc o A5 STUPos nidroxi y/0 amino libres.
”7"'4 —~',’Ilustrativos de los derivados reactivos son anhidridos
ff,'f5'  o de acidos 0 cowpuestos Pg-Z, en que Pg es el grupo
| | protéc%or Y 2 es uu grupo apto para ser elimipado en
. les condiciones de reaccion empleaéas. Kjewnplos espe~-
cificos son cloruro de carbovenzoxilo, cloruro de
2,2,2-tricloroetoxicarbonilo, annfdride de aciuo ace-
tico, cloruro de tosiloy cloruro de tritilo, brouwuroc
de bencilo, dcido tiolacético, 2,4-dinitrofluoroben-
geno, y 2,2-diwetoxipropano. la reaccion se realiza en
un éisolvenﬁe orgenico inerie o en mzua y, si es ne-
{ffdeSario, en la presencia de un aceptadorvde acido.
Vﬁ €;ﬁh disolvente y aceptado? de acido apropiado es piri-
" dina. Si se desea introducir el grupo carbonilo como
“%ﬁﬁn'grupo protector formador de puente en posicioneSVB
; y.4 del anillo de& warosawina (posiciones 3' y 4' en
“;éarosamina), un coupuesto que tiene un grupo hidféki
,A,libre en posicidn 4 y en que el dtomo de nitrdgeno
en posicion 3 juntawente con un grupo protector de
amino forua un carbamato, es sdmetido g condiciones al-

calinas. Condiviones alcalinas apropiades pueden ser




7,32 ppm (éOH, ancha s, C_H CHQOCO).

“proporcionadas por medio de nidrdxido de amomio, dxido

' de bario, hidrdxido de bario o hidruro de sodio.

Ejemglo

3'-desox1ventaulclna X, (900 mg) fue disuel-

4,ta en agua (25 nl) que contenia carbonato de sodio

(0, 5 g) y ‘se efiauié cloruro de carbobenzoxilo (4 ml).
f:‘La mezcla fue agitvada a 25%C durante dieciocho’ horas.

tKEl material insoluble fue separaao por filtracicn,
“.secado ¥y cromatograliado sobre una columns de gel de
.':éilice k110 X 2,5 om) utilizando metanol al $% en

" eloroformo en calidad de eluyente. Se obtuvo 1,3,2!,3"-
T =tetra~N-carbobenzoxi-3'~desoxigentamicina Xé en for-
"Hufitma de un solido amorfo incoloro (1,06 g), (Enoontra—
:ihl, do: C, 60,90; H, 6,365 N, 5,70. 651H62 4097 Tequiere:
Tg 61,07; Hy 6,233 K, 5,59%), (47 3 26 4+ 76,59 (Dins0),
O \/ nex (cacl ) 3300, 1690, 1540, 1035 cum. =1 5
- (ag-Dius0) T o 90 (3, ancha,s, 49~CH3), 2,96 (3,

"' anche s, 31-KUH;), 5,02 (8H, aucha s, CgHsCH,0C0) y

65
1,3,2', 3"=tetra~N-carbobenzoxi~3'~desoxi=

o 'gentamicina.XQ (06,99 g) y cloruro de tritilo (0,293

g) fueron disueltos en piridina ennicre (10 wl) y se

dejo permenccer la mezcla de reaccidn a 252C. Despuds

de veinticualro horas se afiadid cloruro de tritilo

- 11 -



R

~ do con agua, secado (sobre Mg804) y evaporado pars

adicional (0,114 g). Tras cuarenta y seis noras la

mezcla de reaccidn fue vertida en agua enfriada con

" hielo y el derivado e tritilo fue separado por fil-

tracion y secado (1,22 g). mste Ultimo fue recogido
en piridina anhidra y se afiadid anuidrido acetico

(4 ml). Después de dieciocho umoras a 25¢C la solucidn
fue vertida en agua entriada con hielo y ¢l preci-
pitado %ue recogido. La cromaiosralia sobre una co-
lumna de gel de silice (116 % 2,5 cm) utiiizanao wme-
fanol gl 2% en cloroforuo en calidad de eluyente dio

4' 2% =di=O-pcetil~], 3,2', 3"~tetra-N-carbobenzoxi-3"'~

., desoxi-6}=Q-tritil-gentanicina X, en forua de un sdli-

~ +do amorfo incoluru (0,9 g).

4!, 2"~di~0-gcetil-l, 3,2', 3"~tetra-li-carbo-

‘afi:bénzoxi—B‘-desoxi~6'-0~tritilgentamicina X, (0,9 &)

.. " fue disuelia en dcido acético glacial (35 ul) y la so-

lucion fue calentada sobre un bafio de vapor de agua

~durente tres uoras. La mezcla fue evaporeda hasta se-

quedad y el residuo fue recogido en cloroformo, lava-

.

‘dar‘4',2“—di—0—acetil—l,3,2‘,3"—tetra—ﬁ—barbobenzoxi—

¢ =3'-desoxigentauicina X, en forwa Ge un s6lido amorfo

.incoloro (0,61 g). Bste Ultiwo Lue disuslto en piridi-
na (10 ml) y se afiadio cloruro de¢ togilo (0,6 z). Ia

uwezcla de reaccion fue Gejada reposar a 25¢C durante

- 12 -



tﬁ:.Géintitrés horas. La mezcla de roaccidn Fue vertida -

‘3;th,agua.enfriada con aielo, fue extraida con cloro-

‘r*: formo y ‘este dltimo extracto fue lavado con agus, se- -

: “rﬂcado (sdbre Mg804) y evaporado para dar una goma. Bl
Avbroducto bruto fue crouwatografiado sobre una columa

rg’déAgel_dergilice (110 x 2,5 cm) y fue elufdo con meta-

" nol &l .3,5% en clorofurmo para dar 4',2"-Gi-O-acotil-

t"'l 3,2' Iatetrog-N~carbobenzoxi-3'-desoxi-6'-Q«togil~

'lgentamlclna-xz en forma de unm solido amorfo incoloro

+7(163 mg), (sncomtrado: C, 59,87; B, 5,67; W, 4,26

: ;:__,fs, 2,75 °62H72N4 0,,8 requiere: C, b%,99; H, 5,85; N,

J »’A;f'g},si_, Sy 2,58%), V max (Cuel4) 3400, 3300, 1725, 1500,

| "{;1’320,'1030 o Cg (Cb013)’V 0,99 (3H, ancna s,

‘f"'ih-CH3) 1,83 (6H, ancha &, 4',2"=0Ac), 2,41 (38, ancha

"‘_7;3,"cg306ﬂ4.sozo-), 2,80 (3H, encha s, 3"-NCH3), 5,02

’i (8H, anche u, C6H50H2000) ¥ 7427, 7,31, 7,69, 7:62 ppm

A (24H, ancha s, aromatico H).

. 44, 2"-61—0-acut11-1 3, 2',3"-tetra-N~oarbo—

i:L‘Bgnzoxi-S'fdesoxi—b'—O-toeilgentamicina X, (144 wg)

‘:ffue disuelta en metanol auhidro (2 wl) y fue saturada

- eon métilamina 8 020+ La solucidn fue calentada a 135%C

“en un tubo bombe herméticamente cervado, durante discio~

cho horas. Le solucion fue enfriads y evaporada hasta
sequedad, El residuo fue calentedo a reflujo con hidrd-

ffiii_ o es xldo de sodio acuoso al % (3 wl) durante dieciocho ho-

-13 -



ras. La solucion fue neutralizada con resina Amberlite
IRC 50 y la suspension fue transferida a una coluuna

y lavada con agua. Bl antibidtico bruto fue elufdo
désde la resina con nidroxido de amonio 1,5 N 3‘la

solucidn fue evaporada hasta segquedad. El residuo fue

‘calentado a reflujo conm uidrato de aidrazina (1 wl)

“a 125%C durante veinticuatro horas, y luego fue evapo-

LAY

rado hasta sequedad. bl residuo Tue cromato,rafiado

. sobre una columna de gel de silice (110 x 1 cm) ubi-

lizando la fase inferior de un siglemna de cloroformo-

© ~metanol~pidroxico de amonio concentirado (1:1:1) en
. ecalidad de eluyenle. Las fracciounes oporiunas fueron

" combinadas, hechas pasar sobre resina Amberlile DHA

4015 (forus OH ), y fueron liorfilizedas para dar 0-2-

- =amino~6-welilawino~2, 3, 6~tridesoxi~ (\ -L-glucopira-

nosil=(1 =-=> 4)-garaminag (20 ms) en forma de un sé-
lido amorfo incoloro, m/s (M\*’+ 1) 460,
En general, los nuevos peeudotrisacaridos

de este invento puedeun ser utilizados para tratar di-

~ﬁerso:a tipos de infecciones microvianas, virales,
_ heluinticas y protozoicas susceptibles. kstas acti-
vidades entineluinticas, antiprotozoicas, éntimicrb~
-bianas y axtivirales pueden ser deﬁerginadas con fa-

-lidad medisnte ensayos normales "in vivo" e Yin vi-

) 3 0} ’ K3 2 - 2
tro" bien conociios para los teécnicos en mieroviolo-

- 14 -
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gla y virologia.

Los cowmpuestos antibvacteiianos preferidos son

. 3'-desoxigentamicina B, 3'-desoxi-dI-204, 3'~desoxi-6'-

-N-metil-genlamicina B, y 3'-degoxi-o'~-K-metil-JI-204,

El 6ompuesto antitrichomonas preferido es 3'-desoxigen—

3

~tamicina B. El compuesto antiawebas preferico es 3'-de-
'soiigentamicina B, Los agentes antinelminticos preferi-
"‘dos son 3'-desoxi-gentamicina B, y b'=k~wetil-3'-deso-

 xigentamicina B.

La actividad tipica esta ilustrada por las
siguientes tablas que mueshran actividades antivacte-

riangs y antiprotozoicas,

- 15 -



LABLA I

"O?ééﬁismd;’u : ' Concen%pac;dn)inhibitoria ninima (CIk)
o : {meg/ml
3'desoxi~31~20A SV=des0x1-b' -N~metil~5en
v tamicina B
"St@;hylbcdcdus aureus 0,08-0, 3 £0,1-0,3
Sfféptocb,céus pyogenes C 0,0-7,5 <0,1-17,5
. 0,05 T 0,1
0,08 <0,1-0,75
0,08"‘0,8 . 0175“'1715
>25 7,5 >25
17,5 >25
0306“0,8 <O’l"3,o
> 25 ) 3,0" > 25
"fe31stente a N, X) 0,08 0,3-0,75
Klebsn.ella prneumoniee
resn.stente a G) A 75 5= 25 > 25
Prov:.dence 4 L , > 25 3,0
g:goteue mlrabllis | ' 0,3 0,75=3,0 e
Salmonella typhlmurium 0,3 - 0,75
Serrat:.a marcesaans 3,0 3,0

i

‘= neomicina; K = kansmicina; ‘G = garamicina; T = to bramicina.
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Los nuevos compuestos de esbe inventc son

" :I . : o . . L
~utiles en cuauto a su aulicacion farmacoldzica para tra-
" tar estados provocados por organismos susceptibles tan-
" to en seres humanos como en otras especies de animales,

-Ademés, los compuestos de este inmvento son capaces de

 proporcionar un método para conservar ciertos prépara-

- dos medicinalés, veterinarios y cosméticos contra el

deterioro causado por microbios, el cual comprende in-

~ corporar dicho compuesto en el preparado en el que se

" desea li conservacidn.

Ouendo se utilizan por via tdpiea o por via
loogl, los nuevos compucstos pueden ser formulados en

formas de dosificacidn en que los compusetos represen-

tanldeadé pproxinadanente 1 haslta aproxinadamente 10%

en peso. En aguellos casos en gue la forma de dosifica-

- ¢ldn estg proyectada para aduinistracidn por via oral,

®

los compuestos de esve invento pucden ser aduinistra-

dos para proporcionar desde aproxiwadamente 10 hasta

" aproximedamente 100 mg por kildsramo de peso corporal

"y por afa. Si se emplea la via parenteral se utiliza

un margen de dosificacidon de aproximadamente 2 a apro-
ximadamente 10 my por kildsramo Ge pago coxporal y

por dia.
Los compu:stos de este invento pueden scr

o~ 2 2 + 0 =2 (4 4 g :
formulados en Foruas de dosificacion cowo unico ingre-—
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- diente activo o pusden ser utilizados en cowbinacidn
 'épn otros ingredientes activos.

Lo presente solicitud que correspgonde a las
_presentada en los Estados Unidos de América, el 27
-de Agosto de 1.973, bajo el Kumero 391.914 y 1 de
~Octubre de 1,973, Niuero 14053/73, se acogen a los
:benpﬁicios del Articulo 51 del vigente Estatuto sobre

Propiedad” Industrial.

’

- REIVINDICAClOHLS -

Los puntos de invencion propia y nueva,

:que se presentan para que sean objeto de esta so-
f;yﬁlicitqd de Patente de Invencion en ﬁspaﬁa, pof VEINTE
éﬁos, son los que se recogen en las reivindicaciones
siguientes:

12,~ Procedimiento para la preparacion de

] L N g ea s P ) T
... pseudotrisacaridos activos como antibioticos que tie-




i

el
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& de sus sales por adicidn de acido farmacéuticamente
"aéeptables y de sus derivado; oxazolidinicos de basge
:dé.Schiff, en que, en la tdrmula, R2 reprasenta hi—'
‘:;érégeho 0 hidroxij; R3 representa hidroxi, amino o
-alcohil inferior-smino monosustitufdo, R, representa
. ;hidrégeno 0 alecohilo interior; y R5 representa amino

0 -gleohil inferior-amino wonosustitufdo con ld condi-

ecidn de que cuando Ry es hidroxi, Ry es hidrdygeno o

25 metilo y R3 es amino o hidroxi, entouces R5 debe ser
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" alcohil inferior-amino momosustituido, que comprende
. oonvertir el grupo —OR13 en posicidon 6' de un compues-

" .%o de la foruula general

: Ntk 4o
R, CHOR, 5
0,

' O
R R11
1 —_0
‘ v
Bel  w
8
ffen que R4 es tal como se define anteriormente, R; ea

‘j~OR11, R representa hidrdsenoc o —0R11, R‘B represch-

PR By

“'te =OR,, o =NRR ,, R es hidrdgeno o alcohilo inferior,

11 12°
Rqq e85 hidrdgeno o un grupo protector de hidroxi, Ryz

'{ ds un grupo protector de amino y R13 es ul grupo pro-
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';;%éptof Qe hidroxi, y en que R12 en posicion 3" juntae-
‘,;méhte con R11 en posicion 4" pucden representar un gru-
“;xbéiprotector; en el grupo -KHR, siendo R tal como se

V défine anteriormente, y someter al coumpuesto oblenido
 ;:aé*este modo a una eliminacion de todos 10s gruyos

? ﬁrotectdres §resentes en la moldeula, y, si se desea,

“preparar une sal de adicidun de dcido o un derivado oxa-

. zolidinico de base de Scniff farmacéuticamente acep-

.ﬁﬁuféblé del compuesto de férmula I asi obtenido.
2€.- Procedimiento segin la reivindicacidn
s 18, en'qge R,y en posicidn &' es tosilo.
| c 3%,- Procedimiento segun la reivindicacidn
18 ¢ 28, en que la conversion se¢ efectua por medio de
ARﬂHE o,RNHNHz, siendo K tal como se define en la rei-
- vindicacidn 18,
: 48 ,- Procedimiento sesUn las reivindicacio-
hés'lB o 2¢, en que el grupo «NuR es amino y la con-
 vérsi6n se ofectua por medio de conversidn de -0R13-
en azido y subsiguiente reduccidn de dste.
b&,~ Procediuiento para la preparacidn de

pseudotrisacéridos asctivos como antibidticos.

Pal y como se ha descrito en la Memoria que

antecede y con los fines quec se han especificado.
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Esta Memoria consta de veintidos uojas es-—

. ’ 0]
eritas g maguing por mia sola cara.
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kiadrid,
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