MEMOERKTIA DESCERIPTIVA

para una patente de invencidn por veinte afios, por "Procedimiento
para la obtencidn de productos de substitucidn de la piridina" a
favor de la Razdn Socisl Deutsche Gold & Silber Scheidesnstalt
vorm. Roessler.- Con residencia en Frankfurt a. M. (Alemanis) Weiss

franenstrasse 7 /9.

Seglin el invento se llega a conseguir productos de substitu-
cion v:liosos de la piridina siendo introducido yodo por via diazdi
ca en derivados de la piridina. ®sto puede verificarse por ejemplo
de tel manera gue, soluciones diazdicas que por ejemplo pueden ger
obtenidas segln métodos corrientes de derivados de aminopiridinas
sean llevados a reaccidn con materias que contengan el yodo intro-
ducido, como por ejemplo yoduro de potasio.

Si se parte por ejemplo de un derivado del 5- o J—2minopiridi
na, se llega por medio de diazoacidn y tratamiento de la solu-
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cibn diszbica con alcali de yodo por ejemplo en reaccion gue se ve-




rifica sin dificultad a cuerros ome llevan al yodo introducido en

la posicibébn 5- o 3-respectivemente.

Segin el invento se pnueden lograr coumpuestos de yodo y piridi
na que se distinguen por sus efectos fuertemente bactericides y es-
pecislmente cuando junto con el yodo existen aun substituyentes e-
lectronegativos, como por ejemplo el grupo hidroxilo, cloro, &a,.
Segln esto son elaboradas con ventaja materias de nartida tales que
lleven substituyentes de la clase mencionada.

Ejemplo s:

1. 36 gr. de 2-5 clorhidrato de diaminoriridina son disueltos
en 150 cm3 de agua vy mezclados con 200 cm3 de Acido sulfiirico al
10%. Se diazoa enseguida en la forma corriemte por medio de la adi-
cibr de 14 gr. de una solucidn de nitrito de sodio y 250 cm3 de
agua. Fn la solucidn diazoada obtenida se hace coxrer entonces len-
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tamente una solucidn de 10 gr. de yoduro de potasio en 40 cm
agua. Despues de terminada la reaccion que se hace notar por fuerte
espuma, se hace reposar largo tiempo, eventualmente mediante aumen
to de temperatura. Faseguida el liguido se hace fuertemente alcali-
no con lejis de sosa concentrada y se separa con vapor de agua la
Z—amino-5-yodopiridina. En este caso se separa el cuerpo en hojites
de cristal blancas, las cuales despues de enfriadas son aspiradas
del producto de destilacidn, y despues de secadas poseen en el va-
cio el punto de fusidn 1299. Las partes disueltas aun en el produc-
to de destilacidén se pusden obtener por ejemplo por medio de ex—
traccion con eter.

2. 100 gr. de 2 oxi~5-clorhidrato de aminopiridina son disuel
tos en 300 cm3 de agua y enseguida mezclades con 370 cm3 de acido
cloriaidrico concentrado. La amina es entonces diazoada por medio de
la adicibn de 47 gr. de nitrito de sodio enrn 200 cm3 de agua en la
forme ususl, En la solucidén diazoada se hace correr en chorro del-

gado una solucibn de 300 gr. de yoduro de potasio en 350 cm3 de




agua mediante fuerte agitacidn. Despues de esto se calienta ror

corto tiempo en el baiio de llaria y la mezcla de reaccidn se deja
luego reposar durante varias horas. En este caso se separa un pro-
ducto de color obscuro el cuel, por tratemiento con lejia de sosa
concentrada, es convertido en la sal de sodio del 2-oxi-5-yodopiri-
dina. Sevarada por cristalizacidn del agua se obtiene la sal de so-
dio en forma pura. For medio del tratamiento de la sal con 4cidos,
convenientemente por introduccidn de acido carbonico, en lz solu-
cibn acuosa de la sal es precipitada la 2-oxi-5-yodopiridina libre.
Funto de fusidn 191 - 192°2.

2. 2-cloro-5-amingpiridinas es diazoada en forma ususl en so-
lucibn acida con nitrito de sodio. La solucidn diazdica obtenida es
dada en una solucidn de yoduro de potasio. La reaccidn se establece
ensegulds mediante turbulento desarrollo de nitrogeno. lor medio de
la aolcalizacidn y destilacidn con vapor de agua se obtiene la 2-clo
ro-5-yodopiridina en hojitas blancas de punto de fugidn 993.

4. 2-oxi-3-aminopiridina es diazoada en forma usual. Por me-
dio del %tratamiento de la solucidn diazbica en ls forma descrita
en el ejewplo 3 se obtiene la 2-oxi-3-yodopiridina, cuya sal de so-
dio gse presenta en cristales facilmente solubles en el agua.

Se ha obtenido ya cloro-bromo piridina mexclando une mezcla
hervida hasta la decoloracidn de vitriolo de cobre, bromuro de po-
tasio, acido sulfurico y virutas de cobre cloroaminopiridina y des-
pues afiadiendo solucidn de nitrito. E1 compuesto de bromo obtenido
de este modo no posee importanciza terapéutica. En cambio se llega
gsegun el presente invento a compuestos de yodopiridina gue se ca-
rocterizan por proviedades bactericidas sorprendentemente elevadas

y que poseen tambien gran valor terapeutico.




amino

Descrito suficientemente el presente invento lo gue se decla-
ra como de novedad e invencion propia, son lag siguientes reivindi-
cacionag:

l.- Procedimiento psra la obtencidn de productos de substitu~
cidn de la piridina caracterizado porque en derivados de la piridi-
na es introducido yodo por via diazéioa, por ¢jemplo, de tal menera
que soluciones diazdicesde los corregpondientes derivados de la »i-
ridina son transformados con materias ricas en yodo, por ejemplo &l
cali yodico.

2.- Procedimiento flegin la conclusidn 1, caracterizado porque
ios derivados de aminopiridina, especialmente los gque llevan grupos
en pogicidn 5- ¥y 3-respectivamente, son diazoados y las soluciones
diazoadas obtenidas son transformadas con materias ricas en yodo,
por ejemplo alcali yddico.

3.- Irocedimiento seghn las conclusiones 1 a 2, caracterizado
rorque como materias de partida son cmpleados aquellos derivados
de piridina gue contienen substituyentes de naturaleza electronega-
tiva, como por 2jemplo el grupo hidroxilo.

4.~ ProGedimiento para la obtencidn de productos de substitu-
cidn de la piridina.- Segin se describe y reivindica en esta memo-
ria descriptiva.

Conste esta memoria descriptiva de cuatro hojas foliadas y es

critas a miquina por una sola carae

Madrid a 24 de Junio de 1925.

Leocadio Lovnez y Lovez
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