
CASE l8qi*B

P A T E N T E  
D E

I N V E N C I O N

por PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE SEMIOAHBAZONAS DE 

5-NITR0-2-FURFURAL", a  favor de la  firm a suiza J .R . 6EIGY A.&., 
domiciliada e n B a s ile a  (Su iza).

MEMORIA DESCRIPTIVA

La presente invención se re fie re  a nuevas semicarba- 

zonas de 5-n itro-2-furfu r a i , que poseen propiedades aprove­
chables farmacologicamente, en e sp ecia l antim icróbicas, 
a s i  como a procedimiento para su preparación.

ge ha. hallado, que la s  semicarbazonas de 5-nitro- 

-2 -fu rfu ra l de la  fórmula general I
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en l a  que
R  ̂ s ig n if ic a  Tin. rad ica l de 2 -h id rox i-l-c ic lo -

alquilo  con 5 - 7  miembros en e l an illo  y 
5 - 1 0  átomos de carbono y

sig n ifio a  hidrógeno, un rad ica l a lq u ílico  
con 3 átomos de carbono a lo sumo, o un 
rad ica l fe n ílic o ,

poseen inmejorables activ idades an tim icrobica, en es­

pecial antim inótioa y an tib actérica . En organismos v i ­
vientes son e fectiv as entre o tras contra infecciones de 
e s ta f i lo  co co s en g eneral.

En lo s  nuevos compuestos de l a  fórmula general I  
R^ s ig n if ic a , por ejemplo e l  rad ica l 2-h idroxi-cicloheotí- 
lico  o uno de estos rad ica le s  su stitu id o s mediante uno 

o dos grupos a lq u il!e o s  in fe r io re s , por ejemplo grupos 
m etílico s, iso p ro p ilico s o b u tilic o s  te rc ia r io s . R  ̂

contiene en t o t a l  10 átomos de carbono a lo sumo. 

s ig n if ic a  por ejemplo hidrógeno, un ra d ic a l m etílico , 
e t í l ic o ,  n -propilico, isop rop ilico  o e l  ra d ic a l fen í-  
l ic o .

Los nuevos compuestos de l a  fórm ula gen era l I  á e fi 
nida más arrib a , se preparan a l  hacer reaccionar en un
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disolvente in erte , una hidrazona de l a  fórmula general 

I I

0„N-r ^ -OH = N - NH (II)

en la  que
tiene la  s ign ificac ión  arriba indicada,

con ácido ciánico o un i  so cianato de l a  fórmula gene­

r a l  I I I

0 = C = N - Rg' (III)

en l a  que
Rg' s ig n ific a  un ra d ic a l a lq u ilico  con 3 átomos 

de carbono a lo sumo o un rad ica l fe n ilic o .

Gracias a sus propiedades antim icróbicas, lo s 
nuevos oompuestos de la  fórmula general I  son bien u ti-  

l iz a b le s  como agentes an tibactéricos, antim icóticos y 
cox id io stático s. Rn forma concentrada o d ispuesta para uso, 

muestran materia activa  o adición de materia activa  v alio ­
sa  para preparados an tib actérico s, antim icóticos o coxi- 
d io stá tico s . Además se pueden in c lu ir  como p ro filá c tic o s ,
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m aterias orgánicas de todas c la se s , que suspenden e l  

ataque de "bacterias o mohos.
E l ejemplo siguiente ac la ra  más detalladamente 

l a  preparación de lo s  nuevos compuestos de acuerdo con 
5 , l a  invención. En é l  la s  p artes s ig n ific a n  partes en 

peso.

EJEMPLO

Una mezcla de 20 partes de N '-(2 "-h id rox i-c ic lo - 

pentil)-h idrasona de 5-n itro-2-fu rfu ral y 9  partes de 
isocianato fe n ilic o  se calientan durante 1 l /2  horas en 

un baRo de vapor. Luego se adicionan 100 partes de clo­
roformo y e l  precipitado am arillo se f i l t r a ,  r e c r is ta -  

1$, l iz a  en dimetilformamida acuosa a l  60% y seca en vacio 
a 100° C. La 2 '-(2 "-h id ro x i-o io lo p en til)-4 '-fen il-sem i-  
carbazona de 5§n itro-2-íu rfu ral, a s i  obtenida, funde a 
131° 0 (descomposición).

La N'-  (2 "-h idroxi-ci c lopen til)-h i drazona de 5- 
20. n itro -2 -fu rfu ra l puede prepararse como sigue:

Una mezcla de 8 partes de 5 -n itro -2 -fu rfu ra l,

67 partes de ácido acético 0,5-R, 27 partes áe etamol, 
y 10,7 partes de aceton-N' - ( 2 "-h id rox i-c ic lopen til)-h id ra- 

zona ae a g ita  a  temperatura ambiente durante una hora,

25. luego se e n fr ia  a  5°C y se f i l t r a  l a  m ateria só lid a  de 
color ro jo  que p rec ip ita , y se seca en vacio a  4-0° 0.
Así se obtiene l a  N' -  (2 "-h idroxi- c ic lop en til) -hidrazona 

de 5-nitro-2 -íu r fu ra l , que funde a  56-58°0.
La aceton-N' - ( 2"-hidroxi-cic lopén til)-h id raz in a  

puede prepararse como sigue: 93 p artes de 2-(2 '-h id rox i-
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cic lopen til)-h idrazin a se adicionan bajo refrigeración  a 

170 partes de acetona. Tras una hora. de agitación  a tempe­
ratu ra  ambiente se d e s t ila  l a  acetona excedente. Se 

obtiene del residuo mediante d estilación , la  aceton-N'- 

5. (2 "-hidroxi-ciclopentil)-h idrazona con un punto de
ebu llic ión  de 86- 87° 0/0 ,2  to rr .

Se obtienen de la  misma forma

10. l a  2 *- (2 "-hi 3ro x i-c ic lo h e x il)- semi carbazona de 5-nitro- 

2 -fu rfu ral, de punto de fusión  l8 l-l82 °C , 
l a  2 '- (2 "-h i d rox i-cic loh eptil)- semi carbazona de 5-nitro- 

2-fu rfu ral, de punto de fusión 164-165°C, y 
l a  2 '-(2 "h id rox i-4 "-  (o 5"-) -m etil-ciclohexi^-sem i-

15. carbazona de 5 -á itro -íu rfu ra l, de punto de fusión

183-184°0.

Igualmente se pueden preparar lo s compuestos 

sigu ien tes:
20.

la. 2 '-(2"-h idroxi-3"-m etil-ciclopentil)-sem icarbazona 

de 5 -¿ itro -2 -fu rfu ra l;
la  2 '- (2 "-hi droxi-5"-met i l - c i  cíop ent i l ) -  semi carbazona de 

5 -n itfo-2-furfurdl;
25. l a  2 '- (2 "-hi 3roxi-3 " , 5 dime t  i 1-ci cío p enti1 )-semi carba- 

zoná de 5-n itro-2-fu rfn ral;
la  2 '- (2 "-h idroxi-3" ,4 " ,5 "-trim etil-ciclopen t il)-sem i- 

carbazona de 5 -n itró-2-fu rfu ral; 
la  2 ' - ( 2"-h idroxi-2"-m etil-ciolohexil)-sem icarbazona de 

5-n itro-2-fu rfu ral;



5.

10

15

la  2 '- ( 2 "-h i 3roxi-3"-m etil-ciclohexil)-sem icarbasona 

de 5-u itro -2-fu rfu ral;
la  2 '- (2 "-hidroxi-6"-met il-c ic lo h ex il)-sem i carbazona de 

5 -n itro -2 -fu rfu ra l;
la  2 '- (2 "-hi dr oxi-3" , 5 d im etil-c ic loh ex il)- semicarba- 

sona de 5 -n itro-2-fu rfu ral;
l a  2 '-(2 "-h id rox i-4 ",6  "-dimet il- c ic lo h e x il  )-semicarbazo- 

na de' 5-n itro-2-fu rfu ral;
la  2 ( 2"-hi  dr oxi-3" ,6 "-dimet il-c ic lo h ex il)-sem i carbazo­

na d e '5 -n itro-2-fu rfu ral;
l a  2 '-(2 "-h id rox i-3 " ,6 " - d ie til-o ic lo h e x i1 )- semicarbazona 

de 5-u itro -2-fu rfu ral;
l a  2 '- ( 2"-hidroxi-ciclopentil)-4 '-m etil-sem icarbazona de 

5 -n itro-2-fu rfu ral;
la  2 ' - ( 2"-h id rox i-c ic loh ex il)- 4 '-metil-semicarbazona de 

5 -n itro -2-fu rfu ral, y
l a  2 '-(2"-h idroxi-cicioheptil)-4 '-m etil-sem icarbazona 

de 5 -n itro-2-fu rfu ral.



N O T A

D escrito e l invento se declaran nuevas y de propia 

invención la s  sigu ientes reiv indicaciones, con prioridad 

de la  demanda de patente in g lesa  NB 46 971/63 del 28 de 

noviembre de 1.963.

1 . Procedimiento para la  preparación de semicar- 

bazonas de 5 -n itro-2-fu rfu ral, de la  fórmula general I

Ri

Ô N- L*-CH = N - N - CO - NH - Rg (I)

en l a  que

R  ̂ s ig n if ic a  un rad ica l 2-h id rox i-l-c ic loalqu ilico  

con 3-7 miembros de an illo  y 5-10 átomos 

de carbono y

Rg s ig n if ic a  hidrógeno o un rad ica l a lq u ilico  

con 3 átomos de carbono a lo sumo, o un rad i­

cal fe n ilic o ,
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caracterizado porque se hace reaccionar, en un d iso l­
vente in erte , una hidrasona de la  fórmula general I I

5.

-OH = N - NH (II)

10 *

en la  que

15* R^ tiene l a  sig n ificac ió n  a r r ib a  indicada,

con ácido ciánico o un isocianato de l a  fórmula gene­

r a l  I I I

20.
0 = C = N - R ' (III)

en la  que 
25.

Rg' s ig n if ic a  un rad ica l a lq u ilico  con 3 átomos 
de carbono a lo sumo o un rad ica l fe n ilic o .

2. Procedimiento para la  preparación de semicar- 

bazonas de 5-n itro-2-fa r fu ra i.
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SegrSn se describe y reivindica- en la  presente 

memoria descrip tiva gue consta de nueve páginas fo liad as 
y e sc r ita s  a máquina por una so la  de sus caras, acompasadas 

de la  documentación reglam entaria.
Madrid, a 27 de noviembre de 1.964*

p. a .
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