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Vyndlez se tykd zplsobu vyroby drasel-
né soli desacetoxycefalosporinu G reakci e-
thanolického roztoku desacetoxycefalospo-
rinu G s ethanolickym roztokem octanu dra-
selného p¥i teploté varu uvedeného TOZ-
poust&dla. K pripravé soli, kterd probihd
s vysokym vytéZkem, lze pouZit i Znacéné
zneligténych vychozich surovych produkti,
piitem? ne&istoty prechézeji za vy3si teplo-
ty do matenych louhil.
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Vyndlez se tyka zpilisobu vyroby krysta-
lické draselné soli desacetoxycefalospori-
nu G.

Desacetoxycefalosporin G, popiipadé jeho
ve vodé rozpustné soli, predstavuji klidové
meziprodukty syntéz polosyntetickych cefa-
losporinovych antibiotik typu cefradinu, ze-
jména viak cefalexinu. Desacetoxycefalospo-
rin G poskytuje totiZ po odstrangni postran-
niho fet&zce chemickym nebo enzymovym
zplhsobem jadro nékterych polosyntetickych
cefalosporinii, tj. kyselinu 7-aminodesaceto-
xycefalosporanovou. Piiprava draselné soli
desacetoxycefalosporinu G v amorfni forms
a nizké ¢istot& je zndma (]. Org. Chem. 40,
€. 9, str. 1347, 1975), a to pisobenim octa-
nu draselného na roztok desacetoxycefalo-
sporinu G v octanu butylnatém. Ziskana
amorfni sG]l m& obsah pouze 85 % hmot.,
stanoveno mikrobiologickym testem. P¥i
opakovani tohoto popsaného zplsobu pii-
pravy draselné soli desacetoxycefalosporinu
G bylo zjiStBno, Ze vZdy dochazi ke tvorbs
voluminéznich, gelovitych produktd, jen ne-
snadno a pomalu pFfechdzejicich v sypkou
amorfni formu, kterou by bylo moZné odsét,
analyticky zhodnotit a skladovat.

Byl nalezen vyhodné&j8i zpfisob vyroby
krystalické draselné soli desacetoxycefalo-
sporinu G konverzi desacetoxycefalosporinu
G, rozpustdného v organickém rozpouitéd-
le, octanem draselnym, podle vynalezu, je-
hoZ podstata spo¢iva v tom, #e se konverze
provddi ptisobenim ethanolického roztoku
octanu draselného na ethanolicky roztok
desacetoxycefalosporinu G pfi teplotd varu
reakeéni smési, nateZ se reakéni sm&s ochla-
di a vyloudena krystalickd sfil se izoluje.

Vyhody zplsobu podle vynédlezu spodiva-
ji v tom, Ze pii teplot& varu reakdéni smési
pfechazi pocate&ni gelovité stadium tvofici
se soli témér okamZitd v krystalickou for-
mu, kterd se velmi snadno izoluwje. PFi kon-
trole provedenych reakci se vzorky zcela
Cistého desacetoxycefalosporinu G bylo ové-
Feno, Ze se stl tvoFl tém&F v kvantitativaim
vytéZku. Kromé tcho, Ze na rozdil od znéa-
mého zplisobu probihd reakce pfi zplisobu
podle vynéalezu v homogenni fazi, je dalsi
vfhodou skuteénost, Ze ke konverzi lze po-
uZivat vychozi desacetoxycefalosporin G v
Sirokém rozmezi &istoty, napfiklad takovy,
jaky se pfimo ziskdvd po Pummererovd pre-
smyku sulfoxidu penicilinu G. Dal$i pred-
nost zptisobu podle vynédlezu spofivad v tom,
Ze v matetnych louzich pFi teplotd varu re-
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aktni smési zhstdvaji tém&F viechny barev-
né neistoty rozpuitény; tento zplsob pred-

.stavuje tedy moZnost zpracovavat jednoduse

i znatné zneciSt&né vychozi produkty na
€isté produkty o obsahu nad 95 % hmot.
Dalsi podrobnosti zplisobu podle vynéle-
Zu vyplyvajl z pripojenych piikladd prove-
deni, které tento zplisob toliko ilustruji, ale
nijak neomezuji.

Prfiklad 1

27,0 g desacetoxycefalosporinu G (obsah
98 % hmot.) se suspenduje ve 300 ml etha-
nolu a za michdni se zahifeje k varu, aZ
vznikne &iry roztok. Potom se za pokradu-
jictho michdni a zahrivani k varu prikape
roztok 8,1 g octanu draselného ve 100 ml
horkého ethanolu. Vyluguje se okamZits ge-
lovity produkt draselné soli, ktery se rych-
le rozpadne v krystalickou formu. Potom se
reakCni smé&s ochladi, produkt se odsaje,
promyje 100 ml ethanolu a 50 ml petrolethe-
Tu. Ziskd se 31 g krystalické draselné soli
desacetoxycefalosporinu G obsahu 98,5 %
hmot. a 4 % hmot. vody.

Priklad 2

Draselna sil desacetoxycefalosporinu G z
kyseliny obsahu 81,2 % hmot.

Stejné jako v prikladu 1 se z 33 g desacet-
oxycefalosporinu G o obsahu 81,2 % hmot.
a 10 g octanu draselného ziskd 24,7 g dra-
selné soli obsahu 97,2 % hmot.

Priklad 3

Draselna sil desacetoxycefalosporinu G z
kyseliny obsahu 85,46 % hmot.

Stejné jako v piikladu 1 se z 22,5 g des-
acetoxycefalosporinu G obsahu 85,46 %
hmot. a 7 g octanu draselného ziskd 18,5 g
soli obsahu 98 % hmot.

Priklad 4

Draselnd s@il desacetoxycefalosporinu G z
kyseliny obsahu 88,85 % hmot.

Stejng jako v prikladu 1 se ziskd z 33 g
desacetoxycefalosporinu G obsahu 88,85 %
hmot. a 10 g octanu draselného 28 g soli
obsahu 96 % hmot.
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PREDMET VYNALEZU

Zptsob vyroby krystalické draselné soli
desacetoxycefalosporinu G konverzi desacet-
oxycefalosporinu G, rozpuSténého v orga-
nickém rozpouStédle, octanem draselnym,
vyznacujici se tim, Ze se konverze provadi

pisobenim ethanolického roztoku octanu
draselného na ethanolicky roztok desacet-

oxycefalosporinu G prFi teploté varu reakeéni

smési, nateZ se reakC¢ni smés ochladi a vy-
louend krystalickd sll se izoluje.
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