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- Sata invención se relaoioma o<& compuestos nitrofuranos,
particularmente alquil-6-( 5-nitro-2-furil)-as-triazina-3# 5-di<MMS y, 
mas específicamente, los derivados 2-metilo y 2,4-dimetilo, represen­
tados por la fórmula#
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en la que R representa hidrógeno o metilo? can métodos de preparación 
de elloe y con loe oompueetoa quimioos repreeentadoa por la fórmula*

20

donde R tiene el significado anterior, útiles para la preparaoión de 
dichos derivados#

Los compuestos nitrofuranos de sata invención son hostiles 
en oantidadea muy pequeñas a microorganismos tales como el Staahylocoo
SSB aanm# Rsohariohja oaHy ̂sreipelô hrlac
rhuaionathiae y pueden usarse como constitutivo tóacioo activo da oom- 
posioionea desinfeotaatea para el oontrol y au?radioaoión de tales mi­
croorganismos#

Memas, estos compuestos nitrofuranos se distinguen por una 
extraordinaria actividad quindLoterapáutioa sistómioa al administraras 
en cantidad muy inferior a la tóxica a animales mortalmanta infectados 
de sdoroorganismos patógenos? por ejen̂ lo, infecoienes sistemioas pro­
vocadas por .1 Staphylooooous áureos, Salmonella typhosa y Zimeria 
tena Ha. son satisfactoriamente combatidas por ellos. Particularmente 
impresionante y.sorprendente es el resultado terapéutico obtenido me­
diante el uso de estos oompueetoa en el tratamiento de las infecciones
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-par Stanharlococous aureus* Notable o oato respecto oa la 2-metil-6- - 
(5*!!itro-2—furil)-̂ e-̂ triazina-3,5Í4H)-diana, que muestra un BBgp de 45 
mg/̂ g aproximadamente Al administrarse oralmente a ratones mortalmente 
infectados con el &* aureus y al sismo tiempo evidencia deseables oon- 
oentraoioaea de suero inhibidoras para la bacteria*

Los nltrofuranoa de esta invención se componen y formulan fá­
cilmente de acuerdo acn la práctica aceptada en varios formas tales co­
mo tabletas, polvos, elixires, soluciones, suspensiones, cápsulas y si­
milares, usando excipientes y vahíeuloa compatibles para proporcionar 
composiciones desinfectantes y quimioterapéuticas convenientes y fácil­
mente suministradas* Sh la práctioa veterinaria, la alimentación y el 
agua potable aon vehículos adecuados y fácilmente aaequiblee para eatoe 
oompuostos*

Z1 método de producción de nitrofUrance de esta invención 
comprende la nitración del correspondiente oonpuesto furano; por ejem­
plo, los representados por la fórmula!
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an la que R tiene la signiíiiCaoion anteriormente indicad a* Como nitrâ  
tea, pueden warse loe ácidos y mesólas de ácidos y aabidridos de loe 
que se sabe que realisan la nitraoión del furano con impunidad para el 
núcleo de éste* Ehtre ellos figuran mesólas dé ácido nítrico fumante 
o ocnoentrado y anhídrido acético y/o ácido acético y ácido sulfúrico* 
Bn el caso da una mesóla nitradora de ácido nítrico ocnoentrado - anhí­
drido acétiec, se incorpora como catalizador ventajoeamente una pequeSa 
cantidad de un áoido fuerte, tal oomo el sulfúrico*

NI método preferiblemente esplendo para obtener los aitroíu- 
ranoa de esta invenoión oonsiste en preparar la apropiada seadoarbasoaa
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ejquílioa del ¿oído 2-furoil fónzioo; la ciolinación del resultante o 
puesto oon un agente que oonduzoa a tal cambie; por ejemplo, hidr óxido 
potásico o ¡ácido olorhídrioo concentrado; y la recuperación del deseado 
ooqpueato en forma conooidtg par ejemplo, por enfriamiento y filtrado. 
El o encuesto furano asi producido ea nitrado con una mazóla de ácido 
nitrioo y aahídrioo acético conteniendo una cantidad catalítica de áoi 
do sulfúrico y se recupera el compuesto nitro de la mezcla de reacción 
par templado y filtrado.

i fin de qué eata invención pueda ser fácilmente interpretada 
y comprendida por los expertos en el arte, se ofrecen los siguientes 
ejemplo* ilustrativos.

Ejemplo I
2-emtil-6-) 5-nitro-2-̂ uriI )-*s-trlazina-3.5 ( 4H) -̂ Hona.
A. Preparación de 2-metil-6-(2-furil 4H)-

20

Se carga un matraz de tres cuellos y 3 litros de capacidad, 
provisto de condensador, agitador y embudo de adición, con 138g (3,0 

mdóoulaa-gMMM)) da matilhidrazina, 1,5 litros de agua y 230 g (3,1 ao- 
léoulas-̂ cramo) de oisnato potásico. Agitando a la temperatura ambient 
es añade a gotas acido clorhídrico aouoso al §Q% durante unas 5 horas, 
hasta que la eoluoión sea ligeramente acida (p¡E de 6 aproximadamente). 
Se deja reposar esta mezcla durante la noohe, tras lo cual se aoldifloe 
con ácido olorhídrioo concentrado a un pB 2.

Se carga un matraz dé tres ouellos y 2 litros de capacidad, 
dotado de condensador y agitador, con 1 litro de la anterior solución 
conteniendo 2-metilsendoarbazida y 42,0 g (0,31 moláoula-gramo) de áci­
do â ürcilf&rmieo. êapuás de agitar a la temperatura ambiente duran­
te 2 horas, ee añade pna solución ocnceatrada de hidróxido potásico 
para ajustar el pH en 11. Se oalienta la resultante solución sobre un 
baño de vapor de agua con agitación durante 1 hora. Después de enfria:30
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la aoluoión, se aoidifioa mediante adioión da ácido olwhídrico ow- 
oentrado. Se recoge el produoto, ee lava minuoioeamente con agua fríe 
y ae saca a 6CC. La producción ea de 30,5 g )$1*5%) con un punto de 
fusión del produoto de 226-230*6.

Puede reoristalizarse en metanol para dar plaquitaa que fon 
den a 234*5 - 236*0.

Análisis.- Calculado para CgH^O^* 0, 49,74! H, 3,65#H, 21,1 6 
Observado! 0, 49,80, 49,79! H, 3,75, 3,75# N, 21,64, 21,65<
B. Precaraoión de 2-wtil-6-(5*t!Ítrô —furil)*̂ M!—triazina—

8e carga un matrae d̂ área cuellos y 1 litro de capacidad, 
provisto de termómetro, agitador y embudo de adioión, ow 600 mi de aa 
hídrido acético. Con agitación, y enfriamiento cuando aea aeoeaario, 
ee aSade a gotas, a 25-30*0, una soluoión de 20 gotee de acido sulfú­
rico conoantrado en 44 mi de ácido nítrico oonoentrado. Seto va se­
guido de la adioión, en pequeHas porciones, de 43,6 g (6,23 molécula- 
gramo) de 6-(2-furil )-̂ -netil-as-triasins-3,5( 4H)*̂ iona a 25-30*C. la 
última adioión requiero tnos 5 minutos. Se continúa la agitación a 
30*C durante 10 minutos ? luego a 45*C durante 5 minutos. Después de 
enfriar a la temperatura ambiente, se vierte la meaola da la reacción 
en 3 litros de agua helada y se agita durante unas 2 horas. Se recoge 
el produoto do la mesóla enfriada por filtración, so lava aunuoiosamea 
to con agua gría y se reorietaliza a partir de ácido aoetioo glacial.
Se sapera el produoto en forma de agujas que funden a 264-266*6, con 
desoMtposioión, en una producción de 28,0 g (52,2%). tha ulterior 
reoristalizaoicm da un punto de fusión de 264-265*0 (dese(Ĥ .)

Análisis.— Calculado para CgHgĤ Ô t C, 40,34! He 2,54! N* 23,53.
Observado* C, 40,39, 40,98! H, 2,68, 2,61 § N, 23,61, 

23,53, 23,54.
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2.A-¿imatii-6-(5-nitro-2-furil)-as-triazina-3.5-diona.
A. Se trate can carbón vegetal una solución de 80,0 g (0,57 

molécula-gramo) de ácido 2-̂ uroilfórmioo en 400 al de aetanol hirvien- 
te, y se filtra* Se añaden al filtrado 62,0 g (0,60 molécula-gramo) de 
2,4-dimetilaemioarbaaida y 5 mi de ácido olarhídrioo concentrado# Se 
refluye la soluoidn resultante cobre un baZo de vapor de agua durante 
45 minutos, en cuyo tiempo oriataliza el producto parcialmente a par­
tir de la solución. Después de enfriar totalmente la mesóla de reac­
ción, se reooge el producto, ee lava con egua fría haeta que las aguas 
da lavado sean inodoras, y ee aeoa el aire* la Obtención de producto 
(p.f. 159-16140) ee de 74,2 g (63%). Puede reoriatalizarse en metanol 
dando un punto de fusión de 157,5-15900,
Análisis .-Calculado pare 52,17) H, 4,38) N, 20,28.

Observador 0,31,91* $1,?6) H, 4,35, 4,39; N, 20,46, 20,48.
B. A una solución agitada de 25O mi de anhídrido acético ee 

añade a gotas, a 20<<5*C, una solución de 2 mi de ácido eulfúrioo oon- 
oentrsdo en 58 mi de ácido nítrico concentrado. Se e^lea enfriamient< 
externo. A la resultante solución se añaden, en pequeñas porciones, a 
25-8040, 58,0 g (0,28 mr-g) del oompuesto de A anterior. Se asmtiene 3̂ 
temperatura a 25-3040 durante 15 minutos, después de completada la adi' 
oión. Por medio de un baSo de vapor de agua, se eleva la temperatura 
a 504C y se mantiene a este punto durante 30 minutos. Después de en­
friar la mesóla de la reacción a 10"C, ee vierte en 1,5 litros de agua 
helada. Se recoge el producto y se lava minuciosamente oon agua fría 
Se Obtiene el producto en una cantidad de 57,0 g ($1%) después de se­

carse al aire. reoristalizaoión a partir de una masóla de aoeto- 
nitrilo — etanol da un punto de fbsión de 214-214,5̂ 0 en una produooio! 
4e 33 g (46,8%). Repetidas priatalÍzaoi<mes eleven el punto de fusión 
a 215-215,540.

-  6 -
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- Análisis.- Caloulsdo par* CyH^O^! C, 42,86# H, 3,20# N, 22,22. 

Observado# R, 3)34# N, 22,12#
R N I T I N D I C A C I O N R S 

EN RESUMEN! La Patente de Invención que ae solicita para 
BspaSa, deberá recaer sobre las siguientes reivindicaciones#

!.- Método de preparación de alquil-6-(5-nitro-2-furil)-a8- 
triasina-3,5-^üonas, que coHprwde la uitraeióm de alquil-^-(2-furil)-

de femula,

0 -C^^N-CB^
(nL .t̂ O

R

en la que R representa un miembro del grupo oonsistente en hidrógeno 
y metilo.

2.- Por último se reivindica o orno objeto sobre el que ha de 
recaer la Patente de Invención que se solicita, por "MBM60 DE PHBBt- 
RACHN DE Al5PII^4-(5-Bim0-2-yaRIL)-A8-(miÍZINh-e,5^IÍKAS''#

Todo tal y conforme queda descrito y reivindicado en la pre­
sente Memoria Deaoriptiva que oonsta de aiete páginas escritas a má­
quina por una ada oqra#

Madrid, R de Abril de 1363

ALMNSO UNCR3A 
p.p.
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