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MEMORTIA DESCRIPRIVA
Ig presente patente de invencidn se refiere a.un
nuevo procedimiento de preparacidén de sales de cefalospo-

ringg de ogbtructura generals

Rl--/ \V;CH-.CO ‘ S

— SR

(T)
COOH

on dondc RY 08 wn &bomo do hidrégono o an grupo hidroxilo,
v R2 og un dhomo do cloro o grupo motilo, con aminodcidos
do ogtructuras

RO-CH 2—CI}H-COOH

My

(I1)
cn dondc R3'os un grupo o-eminootilo, 3-emlnopropilo, imi-
dazol~4~Lilo, © Z;gruanidinootilo.

Tas cefalosporines de estructura gensral L son
antlbiéticos de amplio espectro mctives por via oral, y
gue deblido a su insolublilided en agua y dlsolventes pgla:res
no son utllizables por via inyectcblo. Por otra parte, las
sales sddlcas o potdsicas de tales an'bibiéizicog, gl bien
son solubles}en aguo y pormiton ser inyectodos, no se
to0loran bien, por lo que hacen que Su WSO NO SCQ YCCO~
nmend ablo. _

. ILog seles de lag cefalosporinas I con los aml-
nofieldos II a euyo procedimiento de'pxepamoibn ge refie;-'

re lo presente pabente de invencidn, Son solubles en sgua,
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con lo quo se pupden ubllizar como inyoc“caples y; ademés;
dada su buens Holorancin y fheil anbsoreldn, ropresontan
unn oongidercblo mojors rospoeto o log corrospondiontos
salos sbdices y potfsicas.

Bl procodimlento g6 basa on sugpender la cefa=
losporing de férmula I on sgua previamente enfrinda entro
2 y 102C, y a esta sﬁpensio'n 86 gficde pPocoO & pPoCoO y oon
agltaolon ol correspondiente aminodeido en cantidad eglos
quiométrica. Dospuds se conbinia la agitecidon o la misma
‘tempe ratura hgs‘l;a alcanzar la disolucidén completa de la
cefalosporina, oon lo que se obtlene una disolucidn acuosa
de la sal degesda. F;Lnalmez'rbe se gigla el producto, blen
por destilzcidn a sequedad, liofilizacidn o precipitacidn
gobre wn disolvente orgénico soluble en agua como gce=
tona. A continuacidn se describen slgunos ejemplos llus~
trativos':

Biemplo T

A ung suspensidn do 6 gr. de oafad.r'oxil en 25 ml. de agus
previamente onfriada g 5~102 se giigdon poco & poco y con
e}gitacién ung digoluelén de 4'9 gry do 1-lisine del 49¢%
en 8 ml., de agua. So continia lg agi'.taoién con enfrigm.on—
to hasta quo s0 disuclve totalmonbo, €0 filtra, y la di-
golucion filtrada so liofillza ob-ten.l.ondose 8' 2 gr do lg
sal do cofadroxil-lising, Pumto do fusidn: 2469C ( desc.)
Ejomplo LT

Je suspehden 6 gr. de cefodroxil en 15 ml. de agua £ria
(5=108¢) y mientras se oglta se afiaden poco a poco 419
gr. de I-lising del 49% en 5 ml. de agua. A contlnuncidn
g6 mant}.ena la sgltaoldén hasto disolucldén completn, se
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filtra y se vierte poco a poco sobre 200 nl. de acetona
agitando enérglcamente. EL producto preocipliado se reco-
a8 por fil'brac_i_.én y g6 lava variag veces con acetona y

éter, ob-'ueniéndose':‘ 8'0 gr. do la gal cofadroxil-lising.

Punto de fusidn: 2462C (dese.)

Ejomplo ITT

Por ol mLsmo _procedimionto descrito on ol cjemplo I, pexo

“utilizando 2'87 gr. do l-argining on vesz de Il~lisina, so

obtionon 8'3 gr. da la sal cofsdroxil-arginina. Punto do

fusiéﬁ: 25890 (dosc. )

Biemplo IV _

Por el mismo procedlmlento descrito en el ejemplo I, pero
uwbllizanio 6'0 gr. de cefaclor en vez dol cofadroxil, se

obtienen 8'l gr. de la sal cofaélor-lisina. Purtbo de fum
siéﬁ: 2372C (dose. )

NOoT A
. Doscrito ol objoto dol pxose:grbo invonto, lo quo
o doolara muovo y do propla invontiva, oomprondo las siw
gulontos relvindicaclonos: _
1. Procedimiento de- preparacidn de seles de ce—

falosporinas, de estructura general.

s/ \\J-cH - GONH —
N/

2 y R

O0H (1)

en donde R* es m abomo de hidrdgeno o un grpo hidro-
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xilo, ¥ R® es un &bomo de oloxo o un grupo metilo, con emi-
noéeldos do esgtructuras

3
R =CH HC O0H
2 (II)

2 ) .
en donde R3 og un grupo 2-fminoetilo, 3=-aminopropilo, imiw-

dazol-4-~11lo 0 2-guenidinoetilo, caracterizedo porgue a ung
gusponsion de la cofalosporing I en agua frie ontre 2 y 102C
g0 sfiede poco & Poco y con agltaclén ol corregpondionto
amlnoacido IL en cantldad estequlométrica, continuendo le
agltacidn hesta digoluclon completas pgsteriormente g0
separa Ol agus por destilacidn al vacio; lioFfilizacidn o
precipitacidn sobre un disolvente oxginico como acotona
alsléndoso asi ol producto sdlido.

2. Procodimionto de proparacidén do salos do cofg
losporinas.

Segin se describe y reivindica en la presente
memoxle descriptiva que consta de 5 paginas folisdas y

escrites a méquina por una sola de sus oaras,
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