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PATENTE DE INVENCION
por 20 afios
por "UN METODO PARA LA PRODUCCION DE UN NUEVO ESTER DEL ACIDO
PIRIDINCARBOXILICO", a favor de AKTIEBOLAGET BOFORS, de naocio-

nalided sueca, domiciliade en BOFORS (Suweciz)e.

MEMORTA DESCRIPTIVA

Ia presente invencién se refiere a un método para pro
ducir un ester entre el dcido pirindin -2,5- dicarboxilico o
derivados del mismo y el B-piridil carbinol o sus derivados.

El ester en cuestiln esté destinado a ser utilizado
como producto farmacéutico para composiciones que tengan un
efecto de dilatacién de vasos interior o exteriormente, en los
casos en que Sea de gran importancis la solubilidad en el agua.

El nuevo ester en cuestién se caracterizs por su ca-
pacidad, en la hidrélisis, de former dos moléculas de P-piri-
dil carbinol y una molécule de 4ecido piridin -2,5- dicarboxili
co, que con una descaerboxilacién-2, da una molécula de 4cido ni
cotinico. |

El nuevo ester se caracteriza por tener un efecto di=-
latador de vasos que es suave pero de larga duracién y que es
de importencia en la précfioa medicinal, perticularmenie para el

grupo de pacientes que experimentan fuertes efectos secundarios
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producidos por otros agentes dilatadores de vasos. El nuevo es=~
ter se produce por métodos ordinarios que en s{ mismos son cono
cidos, pero de un modo més apropiédo sin embargo, por una reac-
cién entre el dicloruro del &cido ‘isocincomerdénico y el B-piri-
dil carbinol.

El método de produccién es en general, permilir la ob

tencién de un compuesto de piridina de la siguiente férmula:

Ry

o

para reaccionar con un segundo compuesto de piridina de la si-
gulente férmulas

mientras se formg un ester con la férmulas

0
i

-CHz—o—C-——ﬂ-o
| SN l(l:-o-cH2~—/

en el cual Ry puede ser o bien wn grupo OH, un &tomo de cloro,
un &tomo de bromo o un grupo OR,, en el cual R, consigte en un
dtomo de metal, por ejemplo sodio o potasio. R3 puede ser un
grupo OH, un &tomo de cloro, un &fomo de bromo o un grupo OR,,
en el cual R2 tiene el mismo significado que el descrito ante-
riormente.

Is invencién se describird con mis detalle en el ejem
plo siguiente.

. Ejemplo:
En un aparato de reaccién de 1.000 ml., se mezclan

98 gr. de B-piridil carbinol con 86 gr. de trietil amina y 300 gr.
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de benceno, agitando, despuds de 1o cual se errojan 90 gr. de

cloruro de 4cido isocincomerdénico disuelto en 100 gr. de ben-
ceno, agitando continuamente y enfriendo. Ia agitacidn se con
tinus todavis 24 horas & la temperaturs embiente. La precipi-
5. tacién asf formade se separa por filtrado y se lave con ague
para eliminar el cloruro de trietil amina. La masa cristalina
restente se disuelve en 700 gr. de alcohol etilico hirviendo,
seguido de un tratamiento con carbdén activo y filirado. Con un
enfriamiento lento, cristalizen 95 gr. (67%) de piridin =-2,5-
10. 4cido dicarboxilico-di (B-piridil carbinol ester). El punto de
fusibn es 142-1432C.
Todo cuanto no afecte, altere, cembie o modifique
la esencia del método descrito, serd variable & los efectos
de la actual Patente.
15 NOTA.
Se reivindica cono objeto de esta Patente de inven-
ciéns 7
{om Uh método pare la produccién de un nuevo ester del
dcido piridincarboxilico, caracterizado porque un compuesto de

20, la piridine de la férmula desarrollada:

’
0
SN, [P—
Ny R

se hace reaccionar con un segundo compuesto de piridins con la

@"CHa Ry

mientras se forms wn ester con las férmulas

25.
férmula:

30«
—CHp -0 -C-




5e

- 10.

15.

20,

328306

en el cual Rq puede ser o bien un grupo OH, un &tomo de cloro,
0 de bromo o un grupo OR, en el cual Ry consiste de un dbomo
de metal, por ejemplo sodio o potasio ¥ en el cual R3 puede
ser un grupo OH, un 4tomo de cloro, un Atomo de bromo o un
grupo ORZ, giendo entonces posible desde luego, que el ester
obtenido pueda convertirse de un modo conocido en una sal com
patible con los tejides, por ejemplo un cloruro.

2.~ El propio método segin la reivindicacién. 1, cafqg
terizado por utilizarse particularmente un disolvente inerte.

3.~ El propio método de acuerdo con las reivindica=
ciones 1 6 2, caracterizado por utilizarse una amina terciaria
como medio de absorber‘hidrégeno albégeno cuando R1 es un &tomo
de cloro o un dtomo de bromo.

Sean cuales fueren las circunstancias que concurran
en la esencialidad de la Patente de invencidén, definida en
les anteriores reivindicaciones, cuyo objeto es:

4 .= "UN METODO PARA LA PRODUCCION DE UN NUEVO ESTER
DEL ACTDO PIRIDINCARBOXILICOM.

Consta la presente memoris de cuamtro hojas foliadas,
mecanografiadas POr une sola cara.

Barcelona, 25 JUN 1966

P.A. de AKTIEBOLAGET BO ’
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