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Menetelmd kaksoissuojatun 1-karba(l-detia)-3-kefeemi—4-karboksyylihapon valmistamiseksi
Forfarande for framstillning av dubbelskyddade 1-karba(l-detia)-3-kefem—4-karboxylsyror

Tiivistelmd - Sammandrag

Keksint6 kohdistuu menetelm&sn valmistaa
kaavan (1) mukaisia 7-(suojattu amino)-4-
(suojattukarboksi)-3-halogeeni-~1l-karbake-
falosporiinien valmistamiseksi joilla on
kaava (1)

R;~——NH

N A
8] R,

COOR,
jossa R, on 2-fenyyli-2-aminoasetyyli tai
sen suojattu johdannainen, R, on vety tai
al-

alkyylitio- tai alkonyyliryhmd ja

mahdollisesti substituoitu alkyyli-,

koksi-,
R; on karboksin suojaryhmé. Tdssd menetel-
mdsséd sekoitetaan keskenddn karbakefalos-
poriinin hydrokloridisuolaa ja polaarista,
orgaanista, aproottista liuotinta, jonka
dielektrisyysvakio on va&hinta&n noin 20,
sekd emdstd, joka on dimetyylibentsamiini
tai tertiaarinen 5- tai 6-j&seninen syk-
linen amiini, joka voi sis#lt#4& happiato-
min, jolloin karbakefalosporiinista muo-
dostuu vapaa amiini. Sen jdlkeen eristé-

méttd wvapaata amiinia sit4 sekoitetaan

asyloivan aineen kanssa, jolla on kaava

NHR,

|
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@" I
0

jossa L on poistuva ryhm&, jolloin saadaan
kaavan (1) mukainen kaksoissuojattu karba-

kefalosporiini.

Uppfinningen avser ett fdrfarande
framstdallning av 7-(skyddad
(skyddad karboxi)-3-halogen-l-kar-

bakefalosporiner med formeln (1),

for

amino)-4-

Ry——NH,

N L
COOR,

vari R, 8r 2-fenyl-2-aminoacetyl eller dess
skyddade derivat, R, &r vite eller en even-
tuellt substituerad alkyl-, al-
kyltio- eller alkonylgrupp och R, &r en
skyddsgrupp

alkoxi-,

fér karboxigruppen.

foérfarandet blandas

Enligt
karbakefalosporinets
hydrokloridsalt med ett polart organiskt
aprotiskt 16sningsmedel, vars dielektriska
konstant dr &tminstone ca 20, samt en bas,
vilken dr dimetylbensamin eller tertiirt

5- eller 6-komponentigt cykliskt amin,
vilket kan inneh&lla en syreatom, f&r bil-
dande av det fria aminet av en karbakefal-
osporin. Ddrefter blandas det fria aminet

utan isolering med ett acylerande mecel
med formeln,

vari L &r en avgdende grupp, varvid man
erhdller det dubbelt blockerade karbake-
falosporinet med formeln (1).
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