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M E M O R I A D E S O R I P T I V A
de una Patente de Invención pon 2U años, 

a nombre de
O i  1 a ^ Sociótó Anonvme. residente en 
Schaffhausen (Suiza), por "PROuEDlMlEist 10 
PARA LA OBTENCION DE NUEVOS DERIVADOS RE 
LA DAFTIRIDINA".

El objeto del invento es una serie de nuevas combinacio-

un radical alcoxi o a lq u iltio , puliendo un átomo de hidrógeno 
b del grupo alquilo estar sustituido por un grupo alcoxi o un 

grupo dialquilamino, R2 representa un radical alquilo, arilo  
o aralquilo, y R̂  es un grupo amino, alquilamino, dialquila- 
mino o acilamino, o tiene la  misma significación que R^.

Se ha descubierto que estos derivados de la  naftiridina 
10 poseen una actividad sorprendentemente eficaz contra los micro­

organismos, por ejemplo, bacterias, protozoos como amebas 
etc . y por consiguiente resultan excelentes como desinfectan­
tes tanto para objetos, como para cuerpos vivos, especialmen­
te como desinfectantes de heridas e intestinos. Pueden elabo- 

15 rarse y emplearse en forma de polvos, disoluciones o para pro­

nos de la  fórmula general *2
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yecclones, emulsiones, suspensiones, pastas, ungüentos, etc*, 
para fricciones, para in je r ir , inyectar, rociar, impregnar, 
e tc .

Las nuevas combinaciones pueden obtenerse por los máto- 
20 dos conocidos.

El invento se re fiere  además a un procedimiento muy ven­
tajoso para obtener los derivados de la  naftiridina de la  fór­
mula general arriba indicada, el cual se caracteriza porque 
una combinación de la  fórmula general Rp

25 en que X es un átomo halógeno, Bg radical alquilo, a r ilo  o 
aralquilo e Y un átomo Alógeno, e l grupo amino, un grupo a l-  
quilamino, dialquilamino o acilamino, se hace reaccionar, pre­
ferentemente en presencia de un medio condensador, con un a l­
cohol a lifá tico  o tioalcohol, en e l que un átomo de hidrógeno 

30 del grupo alquilo puede estar reemplazado por un grupo alcoxi 
o dialquilamino. Gomo medio condensador se emplea ventajosa­
mente un alcohólate alcalino o un tioalcoholato alcalino del 
alcohol o tioalcohol empleado momentáneamente para la  reacción.

E j  emplo 1:
35 10,5 g de sodio se diluyen en 2,5 l itro s  de n-butanol

absoluto y¿a la  disolución caliente se agregan 80 g de 2-cloro- 
4-metil—7-amino-l, 8-naftiridina. La mezcla se hierve durante 
tre s horas con refrigerante de reflu jo  y luego se deja enfriar. 
La disolución de la reacción se lava con agua hasta reacción 

40 neutra, se seca y se concentra por evaporación a l  vacio. El 
residuo constituido por 2^i—butoxi—4-metil—7-amino—1,8—n afti— 
ridina se recrista liza  en ester acético : Rendimiento: 76 g co­
rrespondiente a 95 % del teórico . El nuevo derivado de la  naf—

B B
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tirid ina forma c r is ta le s  amarillos claros que funden a 159- 
45 ló iz  C y son muy solubles en metanol, acetona y cL oro formo.

-Ejemplo 2 :
100 g de 2 , 7-dicloro-4—m etil-l,8-naftiridina se incorpo­

ran poco a poco a una disolución de 2 / g de sodio en un litro  
de n-butanol. La disolución se calienta por s i  misma hasta 

50 ebullición y se sigue hirviendo todavía durante 24 huras, El 
cloruro sódico separado se sifona y lava con benzol. Los f i l ­
trados reunidos se lavan con agua hasta reacción neutra y se 
seca, .al disolvente ae evapora y e l residuo constituido par
2 , 7-b1s - (n—butoxi)-4-metil—1 ,8-naftiridina , se destila  a va- 

55 ció elevado. Rendimiento: 1)0 g, correspondiente a 96% del 
teórico, El derivado de naftiridina a s i  obtenido forma un 
aceite amarillo claro, que a una presión de 0,015 mm hierve 
a lóp-169 grados centígrados, as insoluble en agua, pero mis- 
clble con lo s disolventes orgánicos usuales.

60 ajenólo 5!
19,6 g de sodio y 2 l itro s  de toluol absoluto se turbi- 

nan con re flu jo . En la  mezcla se introducen a gotas 100 g de 
2-dietil-amino-etanol. Después de ag itar  durante 4 horas, se 
añaden a gotas otros 45 g de 2-dietilaminoetanol. Luego la  

65 mezcla se sigue hirviendo hasta completa disolución del sodio. 
A la  disolución, turbinando e hirviendo, se agregan en porcio­
nes 150 g de 2- el oro-4-me til-7-amino-l, 8-na i t  ir  idina y se 
hierve durante 24 horas con refrigerante de re flu jo . El clo­
ruro sódico separado se somete a aspiración y se lava bien 

70 con benzol. Los filtrad o s se agitan con agua y se secan, se 
evapora e l disolvente y e l residuo remanente se recriBtaliza 
en una mezcla de benzol y éter de petróleo* La 2 -(2 '-d ie til-  
aminoetox±)-4-metil-7-amino-l,8-naft i r  idina, obtenida en can­
tidad de 151 g s= 72% del teórico, funde a 125-124s o, es muy



73 soluble en ácidos diluidos, bien soluble en los disolventes or­
gánico usuales a excepción del éter de petróleo, poco soluble 
en agua.

Ejemplo 4:
23,6  g de sodio se dispersan en toluol hirviente turbinsn- 

80 do o agitando enérgicamente y luego se agregan poco a poco 121 
g de dietilamlnoetanol. Después de hervir durante 3 &oras, se 
disuelven 100 g de 2 , 7-dicloro-4-metil-1 , 8-naftiridina en $00 
cm*̂  de toluol caliente y se agregan gota a gota, después de lo 
cual se sigue hirviendo la  mezcla durante 24 horas con refrige- 

83 rante de re flu jo . El cloruro sódico formado se separa por f i l ­
tración, e l filtrado  se lava con agua y se seca. Después de eva­
porar e l disolvente, e l residuo se re c tifica  a vacio elevado.
La 2,7-bis-(2'-dietilam inoetoxi)-4-m etil-l,8-naftiridina a s i ob­
tenida es un aceite débilmente amarillo con punto de ebullición 

90 de 202- 204s c (0,008 mm). Es poco soluble en agua, pero bien so­
luble en la  mayor parte de lo s disolventes orgánicos. Rendimien­
to : 123 g+

13 g de sodio se disuelven en 1,3  l i t r o s  de etanol absolu- 
$3 to y a esta disolución se agregan a gotas 76 g de 2-dietilamino- 

etanotiol. A la  mezcla calentada a ebullicióh se agregan en pe­
queñas porciones 100 g de 2-cloro-4-metil-7-amino-l, 8-n aftir id i­
na. La mezcla se hierve durante 7 horas con agitación, luego se 
separa por aspiración el cloruro sódico precipitado y este se 

100 lava con etanol absoluto. Los filtrados reunidos se concentran 
por evaporación, e l residuo se disuelve en un lit r o  de ácido 
acético 2n, se f i l t r a  la  disolución, se neutraliza con le jía  
concentrada de sosa caóstica, luego se trata  con disolución sa­
turada de carbonato sódico y se extrae con cloroformo. La diao— 

105 lucióh entonces obtenida se lava, se concentra luego hasta se-
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(2 '—diet ilamino—etilmercapto)—4-metil—7—amino—1 , 8—naftiridina 
a s i  obtenida en cantidad de 104 g, funde a 182—1842 c y es muy 
soluble en ácidos mineTales diluidos y en deidos orgánicos.

30 g de sodio se disuelven en un litro  de etanol absoluto 
y a la  disolución todavía caliente se agregan 175 g de 2 -d ietil-  
aminoetanotiol. A la  mezcla calentada a ebullición se incorporan 
en pequeñas porciones 133 g de 2,7—dicloro-4-m etil-l,8 n a ft ir i— 

11$ dina, con lo que inmediatamente se separa sa l comón. Despuós de 
hervir y ag itar durante 8 horas, se deja enfriar y la  mezcla de 
reacción se trabaja como se ha descrito en e l ejemplo 5 . La 2,7- 
b is—(2 ̂ -dietilaminoetilmercapto )-4-^netil—l,8-n af tirid ina a s i  ob­
tenida funde a 64-65s C, es imsoluble en agua y le j ía s ,  bien so- 

120 luble en ácidos mineral^ diluidos y en disolventes orgánicos, 
se recrista liza  muy bien en áter de petróleo. B1 rendimiento es 
e l 70% del teórico.

De modo análogo a l  indicado en lo s ejemplos de ejecución 
pueden obtenerse:

125 De la  2-cloro-4-benc il-7-amino-l, 8-naftiridina y del 3 -á ie t il-
amino-n-propanol la  2-(3  '-dietiland.no—n-propoxi )-4—bencil- 
7-¿mino-l, 8-na ftirid ina ;

De la  2-cloro-4—fenil-7-amino-l,8-naftiridina y del 2-etoxieta­
nol la  2-(2'-etoxietoxi)-4—fenil-7-amino-l,8 naftirid ina, 

130 de la  2,7-^Licloro-4—etil-1,8-naí'tiridina y del 3-dietilamino— 
n-butanol la  2 ,7-bis-(3"-dietilam ino-n-butoxi)-4-etil-
1 , 8-naf tir id in a ,

de la  2-cloro-4-n-propil-7-d ietilam ino—1 ,8-na ftirid in a y del 4— 
dietilamino-n-bu.tanodio 1 la  2-(/^'-dietilamino-m—butihner- 

135 capto )-4-n-propil-7-<Üetilamino-l ,8-n aftirid in a,

110 hjemplo 6



de l a  2-bromo—4 -(2  f e n i l e t i l )—7-n—v alero ilam in o—1 ,8 —n a f t i r i d i — 

na y d e l 2 -n -b u to x ie ta ñ o tio l l a  2 - (2 '-n -b u to x ie tilm ercap - 

t o j—4—( 2 '—fe n i le t i l ) - 7 - n - v a le r o i la m in o - l ,8—n a f t i r id in a ,  

de l a  2—y o d o -4 -terc . —b u t i l - 7 - (2 ''—but ilam ino )—l ,8 —n a i 't i r i  d ina y 
1^0 d e l ^-(& -n-butilam ino-propanotiol l a  2 -(3  ^-d i-n-butilam ino-

prop ilm ercap to )-4 - t e r e . - b u t i l - 7 - ( 2 ^ -b u tila m in o )- l ,8 -n a ft i-  

r  i  d in a ,

de la  2, y-dibrooio-4-(l '- f e n i le t i l ) - l ,8-naftiridina y del 2-di- 
terc.-butilaminoetanotiol la 2 , 7-b is-(2  ''-di-terc^-butil- 

145 am Ínoetilm ercapto)-4-(l'-feniletil)-l,8-naftiridina, y
de la  2-yo do-4-n—but il-7-ace tilamino-1, 8-naít ir  ictina y del 4- 

dietil-amino-2 ,3-buteno-l-ol la  2-(4'-dietilamino-2  ̂ ,3 

baten o-l^-oxi)-4-n-butil-7-acetilamino-l,8-naftirid ina.
Los nuevos derivados de la  naftirid ina pueden también 

150 a is la rse  en forma de sus sa les, por ejemplo como c itra to s, que 
son muy solubles en agua.

Be reivindica como nuevo y de propia invención:
1 .-  Procedimiento para la  obtención de nuevos derivados 

155 de la  naftiridina con combinaciones químicas de la  formula ge- 
neral Ro

^3 N N ^1 en que R  ̂ es un radical alcoxi o 
a lq u iltío , pudiendo un átomo de hidrógeno del grupo alquilo es­
ta r  sustituido por un grupo alcoxi o un grupo dialquilamino, Rg 

lóO indica un radical alquilo, a r ilo  o aralquilo, y R̂  es e l grupo 
amino, un grupo alquilamino, dialquilamino o acilamino, o tiene 
e l mismo significado que R^.

2 .-  Procedimiento para la  obtención de la  combinación quí­
mica de la  fórmula



m ica de la  fórmula
GR,

170 ^ O—GR̂ -*Gî —GR̂ —GR̂

4 .-  Proce dimiento para la  obtención de la  combinación quí­
mica de la  fórmula

^ 2*5

°2*5

3-75  ̂ 5*** Procedimiento para la  obtención de la  combinación quí­
mica de la  fórmula

/^2*5
O-GRg-GRg-R̂

CgR̂

ó .— Procedimiento para la  obtención de la  combinación quí- 
180 mica de la  fórmula

OR;

^2* N í f

7*- Procedimiento para la  obtención de la  combinación quí­
mica de la  fórmula



* +

8 .-  Procedimiento para la  obtención de nuevos derivados 
de la  naftirid ina, caracterizado porque con auxilio de métodos 
conocidos se obtienen combinaciones de la  fórmula general

190
pudiendo un átomo de hidrógeno del grupo alquilo estar su stitu i­
do por un grupo alcoxi o un grupo dialquilamino, representa 
un radical alquilo, arilo  o aralquilo y es un grupo amino, 
un grupo alquilamino, dialquilamino o acilamino, o tiene el mis- 
mo significado que R^.

Procedimiento según lo reivindicado en el punto 8, 
caracterizado porque una combinación de la  fórmula general

en que IL es un radical alcoxi o a lqu iltío ,

^2

200 en que X representa un átomo halógeno, R2 ^  radical alquilo, 
a rilo  o aralquilo, e Y un átomo halógeno, el grupo amino, un 
grupo a lqui lamino, dialquilamino o acilamino, se hace reaccio­
nar, preferentemente en presencia de un medio condensador, con 
un alcohol a lifá tico  o tioalchhol, en e l que un átomo de hidró- 

20$ geno del grupo alquilo puede estar reemplazado por un grupo 
alcoxi o dialquilamino.

10.- Procedimiento según lo reivindicado en los puntes 8 

y 9, caracterizado porque como medio de condensación se emplea 
un alcohólate alcalino o un tioaleoholato alcalino del alcohol 

210 o tioalcohol empleado cada vez para la  reacción.



11#- Procedimiento según lo reivindicado en los pontos 8 
y 9 , caracterizado porque se emplea una 2-halóg eno -4-me t i 1-7- 
amino-l,8-naftirid ina.

12.- Procedimiento según lo reivindicado en los puntos 8 , 
21$ 9 y 11, caracterizado porque una 2-&aldgeno-4-metil-7-amino-

1,8-naftiridina se hace reaccionar con n—butanol, formáncEose 
2—n—butoxi-4-metil-7-^mino—1 ,8-naftlrid ina.

1$.- Procedimiento según lo reivindicado en lo s puntos 8 , 
9 y 11, caracterizado porque una 2-haldgeno-4—metil-7-amino- 

220 1 , 8-naf tirid in a se hace reaccionar con dietilaminoetanol, for­
mándose 2—( 2 '-dietilamino etoxi )-4-met i l - 7-amino—1 , 8-n aftir id i-  
na.

14.— Procedimiento según lo reivindicado en los puntos 8 , 
9 y 11; caracterizado porque una 2-ha lúgeno-4-met i  1- 7-amino- 

22$ 1 ,8-na f t  ir  idina se hace reaccionar con die t i  lamino etanotiol,
f  ormándo se 2-(2 ̂ -dietilaminqetÜmercapto)-4-metil-7-amino-1 ,8-  
n aftirid in a .

1$ .—Procedimiento según lo reivindicado en los puntos 8 
y 9# caracterizado porque se emplea una 2, 7-dihalúgeno-4-metil- 

2$0 l ; 8-naftirid ina.
18.- Procedimiento según lo reivindicado en lo s puntos 8 , 

9 y 15; caracterizado porque la  2,7-dihalúgeno-4-metil-l,8 naf- 
tirid in a se hace reaccionar con n-hutanol, formándose 2, 7-h is- 
(n-butoxi ) -4-me t i l —1, 8-naftiridina .

235 17^** Procedimiento según lo reivindicado en los puntos 8 ,
9 y 15; caracterizado porque una 2, 7-dihalúgeno-4-m etil-l,8-  
naftirid ina se hace reaccionar con dietilaminoetanol, de suerte 
que se origina 2 ,7-b i s -  ( 2 '-d i etilaminoetoxi )-4-meti 1-1, 8-na f t i -  
rid ina.

18.- Procedimiento según lo reivindicado en lo s puntos 8 , 
9 y 15; caracterizado porque una 2, 7-dihalágeno-4-metil—1 , 8-

240
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n aftirid in a are hace reaccionar con dietilaminoetanotlol, de 
suerte que se forma 2 , 7 -b is- (2  ^-dietilaminoetilmercapto)- 4 -  

m etil-1,8—naftirid in a.
245 19*— Procedimiento para la  obtención de nuevos derivados

de la  naftirid ina, esencialmente como se ha descrito en los 
ejem plos de ejecución.

20.- nuevos derivados de la  nartiridina, en óuanto prepa­
rados por e l procedimiento descrito.

250 21.— Procedimiento de desinfección caracterizado por e l
empleo de combinaciones de la  fórmula general

R  ̂ N n Ri
en que R̂  es un radical alcoxi o a lq u iltio , puniendo un átomo 
de hidrógeno del grupo alquilo estar sustituido por un grupo 

255 alcoxi o un grupo dialquilamino, R  ̂ representa un radical a l­
quilo, arilo  o aralquilo, R̂  es e l grupo amino, o un grupo a l-  
quilamino, dialquilamino, o acilamino, o tiene e l miaño signi­
ficado que R-̂ .

Esta patente recae sobre 'PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION 
DE NUEVOS DERIVADOS DE LA NAFTIRIDINA", como queda descrito en 
la  presente memoria y caracterizado en la  anterior Nota.

Madrid, <30 de Agosto de 1.949 .
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