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Sposób wytwarzania acylowych pochodnych cyklicznych
monowęglanów 8-hydroksyerytromycyny A

Przedmiotem wynalazku jest sposób wytwarzania
acylowych pochodnych cyklicznych monowęglanów
8-hydroksyerytromycyiny A o wzorze przedstawio¬
nym na rysunku, w którym Rt i R2 są jednakowe lub
różne i oznaczają atom wodoru lub grupę acylową
o liczbie węgli 2—7, przy czym Rt i R2 nie są jed¬
nocześnie atomami wodoru, jak też sposób wytwa¬
rzania soli tych związków, zwłaszcza laurylosiar-
czanów.

Acylowe pochodne cyklicznych węglanów 8-hy¬
droksyerytromycyny A wytwarzane sposobem We¬
dług wynalazku są związkami nowymi i wykazują
działanie antybakteryjne.

Stwierdzono, że wytwairza się nowe acylowe po¬
chodne cyklicznych monowęglanów 8-hydiroksyery-
tromycyny A o wzorze przedstawionym na rysunku,
w którym Rt i TL mają wyżej podane znaczenie, je¬
śli monowęglan 8-hydroksyerytromycyny A acyluje
się halogenkiem lub bezwodnikiem kwasu alifatycz¬
nego o liczbie atomów węgla 2—7, wobec substancji
zasadowej, zwłaszcza pirydyny, a otrzymany zwią¬
zek w postaci wolnej przeprowadza się ewentualnie
w sól rozpuszczalną w wodzie.

Acylowanie cyklicznego monowęglanu prowadzi się
przy użyciu równomonolowej ilości czynnika acylu-
jącego w stosunku do ilości produktu wyjściowego,
ewentualnie z niewielkim nadmiarem tego czynnika
od 20 do 30%.

Wytwarzanie soli acylowych pochodnych cyklicz¬
nych węglanów dokonuje się w znany sposób dzia-
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łając na rozpuszczalną w wodzie sól aeylowej po¬
chodnej cyklicznego węglanu solą kwasu organicz¬
nego. Jako rozpuszczalną sól aeylowej pochodnej
cytklicznego węgUanu stosuje stię cytrynian zaś jako
sól kwasu organicznego, stosuje się liauiryl^iarczan
sodowy. Cykliczny monowęglan 8-hydiroksyeiytiromy-
cyny A jest łartwo dostępny przez reakcję 8-hydro-
ksyierytromycyny A z węglanem etylenu.

Poniższe pmzyikłady bliżej wyjaśniają wynalazek
nie ograniczając jego zakresu.
Przykład I. Monowęglan 8-hydiroksyeiryitro-

mycyny A (150 mg) rozpuszczono w 0,5 ml miesza-
niiny bezwodnika ocfboweigo i pirydyny 1 :1. Po 1 dniu
w temperaturze pokojowej odparowano (rozpuszczal¬
niki pod zmniejszonym ciśnieniem. Pozostałość za¬
lano wodą (1 ml) zallkalizowano przy pomocy
NaHCOa. Odsączono wytrącony osad w ilości 120 mg
(72% wyid. teor.), który stanowił 2\4"-dwuodtan mo¬
nowęglanu 8^ydiro<ksiyeiytromyicyny A o sitałej dy-
socjacji pKa 6,50 (66% octanol). Widmo w podczer¬
wieni (CHC1S) : 3579 (OH), 1800 (CO węglanowe),
1735 (CO laktonowe i octanowe), 1249 cm—i
(CHsCOO). Widmo mrj CDC18) : 1,65 6 (s, 3H) — CH3
przy C8, 2,10 5 (s,3H) i 2,21 5 (s,3H) — 2CH,COO),
2,34 8 (s,CH) — N/CH2/2, 3,40 8 (s,3H) — CHsO.

Analiza dla związku C^H^NO^c. cz. 859,98) — ob¬
liczono: C 58,65, N 8,09, N 1,53%; znaleziono: C 58,36,
N *,0ą NM,5tf%.

Przykład II. Do monowęglanu 8-hydtroksyery-
tromycyny A (114 mg) w 1 ml bezwonnej pirydyn?"
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dodano 18 mg bezwodnika octowego. Po 1 dniu w
temperaturze pokojowej rozpuszczalnik odparowano
pod zmniejszonym ciśnieniem, a pozostałość zadano
wodą (2 ml) i zalkalizowaino przy pomocy NaHCO;].
Mieszaniimę ekstrahowano chlorkiem metylenu dwa
razy po 5 ml. Po odparowaniu ekstraktów dodano
1 ml etanolu, po czyim wykrystalizował się 2'-odtan
moonwęglanu 8-hydroksyerytromycyny A w ilości
90 mg (75% wydajności teoretycznej, o tt. 152—153°.
o stałej dysocjacji pKa 6,50 (66% metanol). Widmo
w podczerwieni (CHC1,) : 3550(CH), 1800 (CO węgla¬
nowe), 1735 (CO laktonowe i octanowe), 1240 cm—i
(CH3COO).

Widmo mrj (CDC13) : 1,63 8 (s,3H) — CH3 przy C8,
2,12 5 (s,3H) — CH3COO, 2,32 8 (s,CH) — N/CH„/a :
: 3,36 8 (s, 3H) — CH30.

Analiza dla związku C40H67NOie (c. c^ 817,94) —
obliczono: C 58,73, H 8,26, N 1,71%; znaleziono:
C 58,80, H 8,20, N 1,70%.
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Zastrzeżenie patentowe

Sposób wytwarzania acylowych pochodnych cy¬
klicznych monowęglanów 8-hydroksyerytromycyny A
o wzorze przedstawionym na rysunku., w którym

Rt i R2 są jednakowe lub różne i oznaczają atom
wodoru lub grupę acylową o liczbie węgli 2—7, przy
czym Rx i R2 nie są jednocześnie atomami wodoru,

jak też sposób wytwarzania soli tych związków,
zwłaszcza laurylosiarczanów, znamienny tym, że cy¬

kliczny monowęglan 8-hydroksyerytromycyny A acy-
luje się halogenkiem lub bezwodnikiem kwasu alifa¬
tycznego o liczbie atomów 2—7, wobec substancji za¬

sadowej, zwłaszcza pirydyny, a otrzymany związek
w postaci wolnej przeprowadza się ewentualnie

w sól rozpuszczalną w wodzie.

HOv CH N(CH3)2
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