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por WPROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE UN NUEVO 5-NITRO-2-
~FURIT~ISOXAZOL*, a favor de la Pirma suiza J.R. GEIGY A.~G.,
domiciliada en BASILEA (Suiza).

MEMORIA DESCRIPTIVA

Egte invento se refiere a un procedimiento pare la

preparacién de un 5-nitro-2-furil-isoxazol Farmacolégicemen—
te activo, de la térmuls
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Para la preparacién del S5-nitro-2-furil-igoxe-—

zol de la férmuls I sedeshidrata compueéto de 3~(5'-ni-

......

trofuril-2' )=4-carbamoil~5~aminoisoxazol. La deshidrata-

cibn se efectda, por ejemplo, medisnte calentamiento a tem—'-
peraturas elevadag, de preferencia a témberatura que se
halle entre 502 y el punto de ebullicién de la mezcla Teats
cional (en refiujo). 8c¢ recomienda emplear en el proce= ..
dimiento un agente'de los usuales para la deshidratacién “&'
de compuestos de carbamoilo a fin de convertirlos en los | .
correspondientes nitrilos; por ejemplo, oxicloruro de féa— "
foro. . ;jii
Aunque el compuesto segun este lnvento se

trengeriba por la férmule I indiceda entes, se le puede
repregentar también por una de las férmulgs tautémeras IA

o IB que siguen, o por ambas:

IA IB
| l - CH-CN E—— | | -C‘mc - CN
,[: o/ " L J::(g:: ! \
% — ‘
02N N\O/C NH 02N m\o ,C=NH

Sin embargo, por motivos de cléridad, se adbp-
ta en este solicitud la férmule I, y .ésta en congecuencia
se describird como derivedo de nitrofuril-isoxazol y se

aplicard a base del ejemplo,

El compuesto de : ste invento posee provecho-
sas propledaedes farmacoldégicas, y en partlcular asntimicro-
blanas, y congtituye un valioso agente antibacteriano, fun-

gleclda, antivirel, antlhelmintico, coceidiogtético o pro-
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motor del creclmlento para uso externo o interno en lg

Medicina humena y en la veterinaria;

En los ensayos, el compuesto preparado segin
el procedimiento que ge ha degerito demusstra sobresalien~
te acclién entimicroblana, y en particular aceién antibac-
terisna. En los organismos vivos es eficaz, por ejemplo,
contra las iniecciones generales por estaiilococos y cone
tra las infeccloneg ocasionadas por microoorganismos de log

tipos Salmonelila y Escherlchig coli.

E] compuesto asi preparado ge ha revelado un
agente bacteriogtdtico eficaz contra el Staphylococcué
aureus, el Escherlchis coli y el Mycobacterium tuberculo-
sis (razas resistentes é 1la isonicotinollihidracida y a la

egtreptomicing).

Sumamente valiosos results este compuesto en
el tratamiento de infecclones del tracto intestinal o del
tracto urinario. Puede servir ademds para la proteccidn'
de materias orgénicaes expuestas a la deseoypoaicién por
bacterias, hongos u otvros microbios, para lo cual estas
naterias se juntan con el compuesto, se impregnan con 41

0 se tratan con &l de algdn otro modo.

Conforme sl invento se obtiene también une
com posiclién de materia que comsta de una proporcién de efi-
cacia antimicrooiana del 3=(5'-nitrofuril-2')-4-carbamoil-
~-5—-aminoisoxazol de la férmula I y de un vehfeulo sélido

o diluente 1liguido aceptables rarmacolbégicamente,
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Por dltimo, el invento comprende tembién un

procedimiento para la proteccidn de maierias orgénicas

PR

expuestas 8l ataque de las bacterias, 10s hongos u 0tros

.
.

microbios, procedimiento que se caracteriza por tratarse -.

’

las materius con un Y-nitro-2-furil-isoxazol de la ibrmula”:’
I. La materia orgénica puede ser, por ejemplo, un material..-
polim &rico natural o sintéiico, una substancia provista _ |

“« N e

de protefnas o de hidratos de carbono o un material fi-

vl .

Lo

broso o textil, natural o sintético, hecho a base de di- ;

chas subglbancias. .

Bl ejemblo que sigue tiene por objeto expli- -
car wmds detalladamente el invento. lLas temperaturas esténff;}

indicadas en grados centigrados.
EJEMPLO

Se calienta a 1002, durante 2 horas, una mez-
cle de 15 g de 3=(5'-nitrofuril-g')-4=-carvamoll-5-amino-
~igoxazol y 40 g de oxicloruro de résforo. Despuds del en=-
trigmiento, se ahaden a la mezcla, despaclo y reirigerando,
100 cc de agua, se recoge el precipitado, se le lava con
agua ¥ se le recrisbaliza en une mezcla de agua y dimetil~

formamida,

Se obtiene como producto Final 3-(5'-nitroiu=-
ril—2')~4-ciano-S-amino-isoxazol, de pun$6 de fusibn

2638 (descomposicién).



NOTA

Descrito el objeto de la invencidn, se declara nuevas

las sigulentes reivindicaciones, con prioridad inglesa mimero

35 448/65 del 156 de Agosto ve 1965:

.....

1. Procedimiento para la preparacién de un nuevo

5 S=nitro-zZ-furlii-isoxazol, de la rérmula I

ko)

ON
[ ﬂ
N\o —NH, (1)

caracterizado por deshidraterse un 3=(5'-nitrofuril-2')-

~4=cgrbanoil-5-anincigoxazol,

2. Procedimiento pars la preparacién de un nuevo

10. Se=nitro=2-furil=isoxazol.

Segin se describe y reivindics en ls presente memoria
que congta de 5 hojas, foliladas y escritas a méquina por una

sola de sus caras.

Madrid, a 17 #& %gosto de 1966
15, Pele ‘

Fismedos JO3L RUbaIGwEZ
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