MEHORIA DESCRIPTIVA
que se acompalia a
la solicitud de
una PATINTE de INVENCION por VEINIE ANOS en ESPANA, a favor de
THE NORWICH PHARMACAL COMPANY, Entided norteamericuna, residen=—
te en NORWICH = No¥o -~ EE.UU., por

"PROCESO PARA PRUPARAR UNd COMPOSICION GUIMICA GUE COMPRANDE UN

COMPLEJO CONSISTENTE BN 5~NITRO-2-FURALDEHIDG y 2-CXAZOLIDONAY

INVENTOR: Gabriel Gever, de nacionslidad norteamericena,

PRIORIDAD: Sol. Pat. norteamericans Ser. 764-238, del 30-5.53
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Esta invencion se relaciona con una nueva composicidn
quimica que es un complejo formado por la interaccidn de S-nitro-2-

furaldehido y 2~oxazolidona, pudiendo representarse por la férmula
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Mi nuevo complejo es util como producto intermedio en la
preparacion de nitrofuranos farmacoldgicamente efectivos, por ejem=
plo la N;(5—nitro—2~furfurilidéno)—1—aminohidantoina (patente estadou
nidensebnQ 2:610,181), lg Ne(5=nitro=2~furfurilideno)=3~amino-2-oxazg|
lidona (patente estadounidsnse n? 2,759.932) y la 5=nitro-2-furalde-
nido semicarbazona (patente estaéounidense n® 2.416.234). He descu=
bierto qus ml nuevo complejo puede prepararsé en forma pura y con una
buena produccion mediante un método que puede llevarse a cabo con
gran facilidad.

Por supuesto que ya es sabido que el S-nitro-2-furalde-
hido es un valioso producto intermedic en la preparacion de los men-
cionados compuestos furmacoldgicamente efectivos. Sin embargo, ese
aldehfdo es un compuesto quimico relativamente inestable al ser muy
sensible a la luz. Gradualmente se oscurece en presencia de la luz y
finalnente se torna resinoso con la pérdida del radical --1\1'02° No pue-
de conservarse durante ningun apreciable espacio de tiempo porque
su fotosensivilidad da lugar a la formacidn de conteminadores pro=
ductos de descomposicion. El recurso a los procedimientos de purifi-
cacidn tiene el inconveniente del gasto de tiempo ¥ dinero a que da
lugar.

Ademas, el 5-nitro-2-furaldehfdo tiene un bajo punto de
fasion (35-36%C), de manera que han de adoptarse preccuciones para
eviter su fundicidn a las temperaturas frecuentemente presentes. ia
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subsiguiente resolidificacion & temperaturas inferiores produce una
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mnasa dura de dificil manipulacion.

He descubierto que el 5-nitro-2-furaldshido puede poner—
te en un estado en el que se mentiens estable y facilmente manipula=-
ble y al mismo tiempo se puede disponer de el répidemente para emplean
1o como producto intermedio en la preparacién de los nitrofurancs a
que antes se hace referencis al formar complejo con la 2=oxazolidonz.

Mi nuevo complejo, vreperado mediante lz interacoidn del
S5=-nitro-2-furaldehido y la 2-oxazolidona en presencia de agua 2 una
temperatura de 45 a 5000, formando una aduccidn gramo~molecular de
1:1, es un sbélido cristalino y suelto de un punto de fusidn (135-140°
¢) muy superior a las temperaturas normales presentes y que no tiene-
ninguna de las propiedades fotosensibles del 5-nitro-2-furaldshido,
de manera que puede conservarse inalterado durante largos periodos
de tiempo.

Cuando mi nuevo complejo se calienta en presencia de agua
a una temperatura de unos 90 & 100°C, sus componsnttes, el 5-nitro-2-
furaldehido y la 2-oxazclidona, son regenerados, haciendo asi dispo-
nivle & aquel aldehfido para su interaccidn con agentes carbonilos de-
rivadores, por ejemplo J=amino-hidantoine, 3~amino-2-oxazolidona y
semicarbazida, produciendo asi, respectivemente, I~(5-nitrowe-furfu-
rilideno)-1-aminohidantoina, Ne~(5-nitro=2-furfurilideno)-3-amino—2-
oxazolidona y S-nitro-2-tursldehido semicarbazona.

El método de preparacidén de las sustancizs fammacologioca—
mente efectivas antes mencionadas, por mi preferido, consisie en afia-
dir el adecuado agente carbonilo derivador a uns =olucidn acuosa, ca-
lentade & unos 90 a 1009C, de mi nuevo complejo. Dentro de un brevisi~
mo esgecio de tiempo tiene luger la condensecidn entre el 5-nitro-2-
furaldenido y el szente corvonilo darivedors. 41 ser oulriudo, se ob—
tione wie eleveds produccidn.

A Fin de que mi invencidn pueds ser aseguible a los espe—
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cialistas en la materis, se ofrecen los sizuientes ejemplos ilustra—

tivos.
BIIPLO 1

i una solucidn de 25 g de 2-oxzazolidons en 100 cmo de
agus, se aiiaden 25 g de S—nitro-2~furaldehido y se remusve la mezcla
& unos 445 a 50°C durante 15 minutos aproximedsmente. Después de enfriﬁg
se a unos 2 a 100C, ge filtre la mezcla. Se lave el sdélido con 100 o
de agua fris, seguido de porciones de 2 x 100 om3 de éter. Despues
del secado, se obtienen 23,2 g (57%) de mi ruevo complejo, con p.fe
de 135—140000, consiguiéndoze otros 13,7 & (34%j deé mi rmevo complejo
tres la concentrecidn del filtrado. i nuevo complejo puede recrista-

1% )
lizarse de aloohol etflico. Su Eqo . es igusl a 524, a 3,100 As

Analigiss : c B hil

{alculado 42,11 3.53 12.28

Hellado 42,25 3.26 12,21
BJEMPLO I

4 un medio acuoso que contiene 1 g de mi nuevo complejo
(Bjemplo I) se aflade 0,5 g de hidrocloruro de semicarbazide y dos go-
tas de &cido clorbidrico concentrado, calentandose la nezcla a 90-—
100°C durante unos cinco minutos. Se enfris la mezcla a unos 2-10°C
y se Filtra. El sdlido obtenido, S-nitro-2-fursldehido semicarbazona,
pesa 0,85 g (98% de produceidn), con p.f. aproximado a 233°C con des-
composicion.

BIEMPLO IIX

Se sigue el procedimiento del Ljemplo II, con l& excep=-
cidn de emplearse 1-aminohidantoina en lugar de hidrocloruro de Semi-
carbazida. Se obtiene 0,95 g (91%) de N-(5~nitro-2-furfurilideno)-1-

aminohidantoina, con p.f. de 266-267°C con descomposiocion.




Dem

10.-

150"

209_

-5 -

Y54887 151

Se sigue ol procedimiento del Ejemplo II, con la excep-—
cidn de emplegrse 3I~omino=2-oxazolidona en lugar de hidrocloruro de
semicarbaziga. Se obtiene 0, g (91%) de N-(5-nitro-Z~Ffurfurilideno)-

3~amino—2~oxazolidona, con p.f. de 256—25700 con descomposicion.

REIVIHDICLCIONES
En resumens la Patente de Invencion cuyo régistfo se soli-
cita recaeréd sobre las siguientes reivindicaciones:
1. Procesgo para preparar uha composicion quimica que com—
prende un complejo consistente en S-nitro-2-furaldeiido y 2-oxazoli~

dona, representado por la formule
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ouyo proceso comprende le interaccion de S-nitro-2-furasldehido y 2-
oxazolidona en solucion acuose a una temperatura algo suverior a la
ambiento e inferior al punto de ebullicidn de la solucidn.

2. Se reivindice por Ultimo, como objeto sobre el que ha
de recaer la Patente de Invencion cuyo registro se solicita: "PROCE-
SO PARA PREPARAR UNA COMPOSICION QUINICA QUE CQMPRENDRE UN COMPLEJO
CORSISTENTE 2N 5~NITRO~2~-FURALDEHIDO y 2--0ZazOLIDCNAY,

Todo conforme gqueda descrito en la presente memoria gue

) » . . »
consta de cinco paginas escritase & maquins, por una socla carsay

Madrid, 3 de septiembre de 1959

ALFOESO UNGRIA
[
t [
R D




	Bibliographic data
	Description
	Claims



