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El presente invento se refiere a nuevos carba
matos de derivados de piridino-metanol para utilizacidn
farmacéutica, y a su fabricacidn.

De acuerdo con el presente invento, se crean

W

derivados de carbamatos de piridinometanol que estan repr

sentados por la fdérmula general

RuR3N302 Y
A 0 (1)
i Il o

i
en que R, representa un 4dtomo de hidrbégeno o un grupo al-

conilo, R2 representa un étomo de hidrdgeno o un grupo |

alcohilo, alilo, arilo, aralcohilo, furfurilo, picolilo o
piridilo, Ry representa un dtomo de hidrdgeno o un grqpo%
alcohilo, ¥y R, representa un &dtomo de hidrdgeno, un gru- |
po dlcohilo, o un radical representado por la férmula gg
nerals -COOR5 en que RS representa un grupo slcohilo o
-CONR-R, en que Ry y R, representen cada uno un étomo de
hidrégeno o un grupo alcohilo, ¥y ZR.,l Yy 32 o R3 ¥ Ru pueden
formar conjuntamente un grupo alcohileno divalente que pue
de estar interrumpido por un heterodtomo. .
Estos compuestos son Utiles en el tratamientd
de afecciones inflamatorias, incluyendo desdrdenes reumd
ticos tales como fiebre reumatica y artritis reumatoide.
Los nuevos compuestos pueden ser preparados,
a) haciendo reaccionar un compuesto de la fox!

mula general
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ien que R3 y R4 tienen los mismos significados que en la

R, R, NSO
4 2
) =

N
N CHZOH

férmula (I) vy By J By pueden formar conjuntamente un gru-
po alcohileno divalente que puede estar interrumpido por

un heteroitomo, con un compuesto de la fdérmula general:

RNCO (III)

en que R2 representa un grupo alcohilo, alilo, arilo,
aralcohilo, furfurilo, picolilo o piridilo, o

b) convirtiendo un compuesto de la férmula i
general (II) por procedimientos conocidos, en un éster de

ariloxiformiato de la férmula general

RyR N'SO2

3
~ l ,
Q (V)
\N I
HEOOOAr

en que R3 ¥y R4 tlenen los mismos significados que en la
férmula (I), ¥y R5 ¥ R4 pueden formar conjuntamente un gru
po alcohileno divalente que puede esbar interrumpido por
un heterodtomo y Ar representa un grupo arilo, y después

de esto haciendo reaccionar el ariloxiformiato con amonig

co 0 con una amina de la férmule general
NHR, R, (V)

en que Rq ¥ Ry tienen los mismos significados que en la

férmula (I) y R, ¥ R, pueden formar conjuntamente un gru-

-3 -
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po alcohileno divalente que puede estar interrumpido por
un heteroitomo.
¢) convirtiendo un compuesto de la férmula
general (II) por un procedimiento conocido, en un éster
clorocarbdnico de la férmula general
RuR§NSO

N

N
N

| 0
I
CH,00C1

(vD)

en que R5 ¥ R4 tienen los mismos significados que eﬁiié
férmula (I) y R3 ¥ R, pueden formar conjuntamente un-éﬁg
po alcohileno divalente que puede estar interrumpido por 1
un heterodtomo por reaccidn, con fosgeno, y después de
esto haciendo reaccionar el éster clorocarbbnico con amo-
niaco o con une amina de la férmula general (V).

En el procedimiento a), el compuesto de férmu
la (II) es hecho reaccionar con una centidad equimolar o
con un exceso, especialmente entre 1,5 7 2 moles, del
isocianato (III) en un disolvente o diluyente inerte, tal
como benceno, tolueno, clorobenceno, acetonitrilo, cloro-
formo, tetrahidrofurano, o piridina. La reaccidn se lleva
a cabo preferiblemente a una temperabura entre la tempera
tura ambiente y 1502C, especialmente por debajo de 1002C,
Si es necesario, se puede utilizar un catalizador tal co-

z
mo una amina terciaria, por ejemplo, trimetilemina, trie-

tilamina, una N-alcohilpiperidina o piridina. En lugar

del isocianato (ITI), se pueden utilizar compuestos que

pueden ser convertidos en dicho isocianato bajo las condi

ciones de reaccidn, si es necesario con un catalizador pa:
| g

-4 -
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| por ejemplo, por reaceidn con un arilcloroformiato repre-

' sentado por la férmula general: Ar0OCOCl. A continuacidn,

IR R,NSO
4Rz 0

~ I
+ AT0CC] >

\\N

CH,OH
R, R5NS0,, =
l O 4+ H
XD il

ra favorecer dicha conversidn. Por ejemplo, se pueden uti
lizar en caliente acilazidas represemtadas por la férmula

R,CON, o S-alcohil tiolcarbamatos representados por la

2

férmuia R,NHCOS-alcohilo; también se pueden utilizar S-~al
cohiltiolecarbamatos en presencia de una trialcohilamina y
de unsa sal de metal pesado, tal como nitrato de plata. ES
te procedimiento solo puede ser utilizado para producin
compuestos en que Ry, pero no Ry, es wn dtomo de hidrége-
no.

En el procedimiento b), el compuesto de la

férmula (II) es convertido en un éster de ariloxiformiato

el éster de ariloxiformiato (IV), que puede ser aislado,
es hecho reaccionar con amonfaco o con la amina (V) a una
temperatura entre 0 y 10020, preferiblemente a alrededor
de la temperatura ambiente. La sucesidn de reacciones pue

de ser representada por el siguilente esquema:

) CH,0C0AT




- 10

15

20

25

30
144,69,

R, R, NSO

12380, (_Z
N l ﬁ + NHR132 e
L) OH,0C0Ar
R, RS0,
| 0
NS | + ArQH
n
OH,,00NR, R,

!
b
i

En los dos esquemas anteriores, R,, Rg,tRs ¥ §
§R4 tienen los mismos significados que en la férmula (I) y%
| Ar tlene los mismos significados que en la férmula (IV). %
El grupo arilo del arilcloroformiato de la férmula ArOCOCi
puede estar sustituido por un atomo de haldgeno o un gru-!
po alcohilo, alcoxi, o nitro. Entre estos, se prefiere el

fenilcloroformiato por razones econdmicas. También se pue

, den utilizar el para-clorofenilcloroformiato, el para-bro
%mofenilcloroformiato, el para-nitrofenilcloroformiato ¥y
el alfa- o beta-naftil-cloroformisto. Ia reaccidn con ami
na puede efectuarse en presencia o ausencia de disolven-
tes o diluyentes, por ejemplo metanol, etanol, u otro al-
cohol de bajo peso molecular, la presencia de agua no obg
taculiza seriamente la reaccidén. En cuanto a ejemplos de
la amina representada por la férmula (V) se pueden mencio
nar una amina primaria tal como metil-, etil-, propil-,
isopropil-, butil- y amil- amina, una amina secundaria

tal como di-metil-, di-etil-amina, pirrolidina, piperidi-i

na y morfolina, y una aralcohilamina tal como bencilamina

P,

ipicolilamina, y furfurilamina.

-6 -
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En el procedimiento c), el compuesto de la
férmula (II) es convertido en un &ster clorocarbdbnico
(VI) por reaccidén con fosgeno. La reaccidn se efectla en
presencia de un disolvente o diluyente. Se puede utilizar
un catalizador o agente deshidroclorante tal como diﬁéﬁi—
lanilina y piridina. Ia reaccidn se efectila preferiblémqg
te a temperatura inferior, particularmente por debajo de
09C. A continuacién, se hace reaccionar el éster clorocar
bbénico (VI), sin aislemiento, con amoniaco o con una ami-
na representada por la férmula (V). Ia reaccién con amina
se efectlla también en presencia de disolventes y a alrede
dor de la temperatura ambiente.

Cualquiera que sea el método de preparacidn
que se ubilice, los productos pueden ser separados y puri
ficados por métodos convencionales tal como se describen
a continuacién.

' El invento estd ilustrado por los siguientes
ejemplos, en los cuales las "partes" estin en peso excep-
to que se indique otra cosa, y "partes en peso" tienen
una relacidn con "partes en volumen" como la tienen el
gramo con el ml.

Ejemplo 4

A una solucidn de 5 partes de 2-hidroximebil-
i 5-sulfonilmonometil-amidopiridina en 100 partes en volu-
1men de piridina, se afiadieron 2 partes de isocianato de
metilo. La solucibén fue dejada reposar a la temperatura
ambiente durante 12 horas, ¥ después fue calentada duran-
te una hora a 1002C, EL disolvente fue separado por des=-
tilacién-bajo presibén reducida, y el residuo fue recrista

lizado a partir de acetona-éter de petrdleo para obtener

-7 -
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1

'Biemplos 2 a 4

5,5 partes de N-metilcarbamato de 2-hidroximetil-5-sulfo-
nil-monometilamidopiridina que funde a 128-1292C. El pro-

ducto tiene la siguiente férmula:

GI'IBNHSO2 y
N 0
N om omcn
2OCNHCH,
Mnflisis:
c H W

Calculado (%) para 09H1304NBS: 44,70 5,06 16,21
Encontrado (%): 41,60 5,13 15,65

|
i

De une manera similar al Ejemplo 1, se obtu~
vieron los siguientes productos a partir de los siguientes
compuestos de partida e isocianatos con un rendimiento si
milar.

Ejemplo 2
Compuesto de paitida: 2-hidroximetil-5-sulfonil-monoe
tilamidopiridina.
Isocianato: Isociangto de metilo.
Producto:  N-metilcarbamato de 2-hidroximetil-5-sul-
fonilmonoetilamidopiridina.
Punto de fusibn: 99-1002C (a partir de benceno).
Ejemplo 3
Compuesto de partida: 2-hidroximetil-5-sulfonil-amido |
piridina.
Isocianato: Isoclanato de metilo.

Producto: N-metilcarbamato de 2-hidroximetil-5~sulfg

nilamidopiridina.
NH,S0,, ~ %
l 0 |
Ny CH..OCNHCH :

2 3
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Punto de fusidn: 168-1692C (a partir de acetEZa—ete
de petrdleo).
Ljemplo &4
Compuesto de partida: 2-hidroximetil—5-sulfonil—‘
dietilamidopiridina.
Isocianato: Isocianato de metilo
Producto: N-metilcarbamato de 2-hidroximetil-Y-

sulfonildietil-amidopiridina.

CHzOCNHCH3
Punto de fusidn: 128-1299C (a partir de acetato de
etilo~-éter de petrdleo).

Ejemplos 5 a 8

De una manera similar al Ejemplo 1, se obtu-
vieron los siguientes productos a partir de 2~hidroxime-
til-5-sulfonil—-dimetilamidopiriding y de isocianatos.
Ejemplo 5 |

Isocianato: Isocianato de metilo
Producto: N-metilcarbamato de 2-hidroximetil-5-
sulfonildimetilsmidopiridina

5
>N802
-

CH

CH

3 ‘ .
Ny i
CHQOCNHCHé
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Punto de fusidn: 145-1462C (a partir de acetona-éte:
de petrdleo).

Ejemplo 6
Isocienato: Isoclanato de isopropllo
Producto:
GH5
P
CH, <
N ‘ i
N “ By
CHZOGNHGH
GH3

i

Punto de fusidn: 111-1122C (a partir de acetato de !
' etilo~éter de petrdleo).
Ejemplo 7
Isocianato: Isocianato de alilo _
Producto: N-alilcarbamato de 2-hidroximetil-5-sul
fonildimetilamidopiridina.
Punto de fusibn: 108-1099C (a partir de ascetato de
etilo-éter de petrdleo).
Ejemplo 8
Isocianato: Isoclanato de bencilo
Producto: N-bencilcarbamato de 2-hidroximetil—5-
sulfonildimetilamidopiridina. !
Punto de fusidn: 123-1249C (a partir de metanol).
Ejemplos 9 a 12,

De una manera similar al Ejemplo 1, se obtu-

vieron los siguientes productos a partir de los sigulen~

‘tes compuestos de partida y de isocianato de metilo:

- 10 -
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Ejemplo 9

Compuesto de partida:

N’SO2
=
\\N
CHEQH
Producto:
N302
= ‘
Xy [
CHEOCNHGH3

Punto de fusidn: 159-1602C (a partir de acetabo de
etilo-éter de petrdleo).

Ejemplo 10
Compuesto de partida:

/N

0 NSO2

“

N
N

|

CH,CH

-1 -
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Producto:

\QCH OGNHGH

Punto de fusidn: 142-14320 (a partir de metanol)
Ejemplo 11
Compuesto de partida:

c H OOGNHSO

H
i
i
i

CHQOH
Producto:
02H5000NHSO
,,/
Ny i
0H200NHGH3

Punto de fusidn: 135-1362C (a partir de acetato de
etilo-éter de petrdleo).

Ejemplo 12
: Compuesto de partida:

GH NHGONHSO
Q

CH OH

- 12 -
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| partes en volumen de acetonitrilo. A la solucidn se afia-

l . L] 3 - ke
partes en volumen de acetonitrilo, con enfriamiento y agl

| funden a 88-899C. El producto tenia la siguiente férmula:

Producto:

CHLWHCONEISO,,
—
| 0
Ny |
OB ,OCNHCH,

Punto de fusidn: 96-972C (a partir de acetona).
Ejemplo 13
% partes de 2-hidroximetil-5-sulfonildimetilg
midopiridina, 6 partes de S-metil-N-alfa-furfuriltiolcar-
bamato y 3 partes de trietilamina fueron afiadidas a una

solucidn mixta de 20 partes en volumen de piridina y 10
dibé une solucién de 5,2 partes de nitrato de plata en 10

tacibén. Después de completarse la adicidn, la solucidn

fue dejada reposar durante 12 horas y. después fue calen-
tada a la temperatura de 1002C durante 3 horas. Después
de enfriar, la mezcla de reaccién fue diluida con clorofoX
mo y el precipitado fue separado por filtracién. EL filtra
do fue lavado con ague, fue secado y fue destilado bajo

presidén reducida para eliminar el disolvente, El residuo
obtenido fue recristalizado g partir de acetato de etilo-

~&ter de petrbleo para obtener 2,5 partes de cristales que

CH

3
802
CH

3 -
0
Ny Nz OgNHGH -[l ']
2 2"\o

-13 -
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Anjligis:
c H N
Calculado (%): 49,55 5,05 12,39
Encontrado (%): 51,87 5,23 12,13
Ejemplo 14

A una solucibén de 5 partes de 2-hidroximéﬁil~f
S=gulfonilamidopiridina en 25 partes en volumen de piriqg
na se ahfadieron 4 partes de cloroformiato de fenilo, ron

!enfriamientc Y agitacidn. Ia mezcla de reaccidn fue deja-

da reposar a la btemperabtura ambiente durante la noche.

i La. mezcla de reaccidn fue concentrada bajo presibén redu- |
|

‘clda y después fue dilufda con agua. El precipitado resul
;tante fue flltrado ¥ recristalizado a partir de etanol pa‘

ra obtener 6,5 partes de fenoxiformiato de 2~hidroximetil

~5-gulfonilamidopiridina que funde a 125-1262C, el cual !
tenfa la siguiente férmula

NH2502
d ‘
0
\N ]
CH2000061H5

BEn una solucibén de 3,5 partes de fenoxiformig

to de 2-hidroximetil-5-sulfonilemidopiridina antes deseri

ita, en 70 partes en volumen de metanol, se introdujo emo-
niaco a la temperaturs smbiente. Después de la saturadién |
con amoniaco, la mezcla de reaccidén fue dejada reposar Qgi
rante una noche, y después se separd por destilacidn me-

tanol. El residuo fue recristalizado a partir de acetona-

-8ter de petrdleo para obtener 2,0 partes de carbamato de

[

2-hidroximetil-~5-sulfonilamidopiridina que funde & 183 -

- 14 -
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1842C.

Andlisis:
c H .
Caloulado CHy0,N;8: 36,37 3,92 18,18
Encontrado (%): 36,75 4,13 17,09
Ejemplo 15

A 2 partes del fenoxiformiato de 2-hidroxime-
til-5-sulfonilamidopiridina descrito en el Ejemplo 14, se
afiadié una solucidn de monometilamina en metanol, que fue
preparada a partir de 4 partes en volumen de monometila-
mina acuosa al 30% y 100 partes en volumen de metanol. La
mezcla de reaccidn fue dejada reposar a la temperatura am
biente durante una noche, y después la mezcla fue concen-
trada bajo presidn reducida, fue dilufda con agua, y fue
extrafda con cloroformo. EL disolvente fue separado por
destilacidn, y el residuo fue recristalizado a partir de
acetona~éter de petrdleo para obtener 1,0 partes de N-me-
tilcarbamato. de 2-hidroximetil-5-sulfonilamidopiridina
gue funde a 168-16990.

Ejemplos 16 a 18

De una manera similar sl Ejemplo 15, se obtu-~
vieron los siguientes productos, a partir de 2-hidroxime-
til-5-sulfonilamidopiridina y de aminas.

Ejemplo 16
‘ Amina: dimetilamina

Producto:
H_NSO
202\ |
0
X A
¥ gr 00N <
oE
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Punto de fusidn: 143-1449C (a partir de acetato de

etilo-éter de petrdleo).

Ejemplo 17
Aming: Piperidina
Producto:
H2N302
S
0
\N 0

GH200N

Punto de fusidn: 129-1302C (a partir de acetona-éter
de petrbleo).

Ejemplo 18

Amins: Morfolina
Producto:
H2N802
4
0
S
H i
GHQOGN 0

Punto de fusidn: 161-1629C (a partir de acetona-ace
tato de etilo).
Ejemplo 19
A una solucién de 5 partes de 2-hidroximetil-
5-sulfonildimetilamidopiridina en 25 partes en volumen de

piridine, se afladieron gota a gobta 4 partes de clorofor-

1
1
i

t
|

miato de fenilo con agitacidn. Después, la mezcla de reac

cibén fue agitada durante 2 horas a la temperatura ambien—%

t
i

- 16 -
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l

'y con agua, y despuds se destild el disolvente. El residuo

te, y fue vertida en agua. El precipitado resulbante fue
filtrado, fue lavado con agua, y después fue recristalizas
do a partir de metanol para obtener 7 partes de fenoxifor
niato de 2-hidroximetil~5-sulfonildimetilamidopiridina quT
funde a 116-1179C.

A una solucidén de 4 partes en volumen de mono
metilamina al %0% en 100 partes en volumen de metanol, se
afladieron 2 partes del fenoxiformiato de 2~hidroximetil~
S-gulfonildimetilamidopiridina antes descrito., La mezcla
de reaccidén fue dejada reposar durante la noche y después
fue concentrads, dilufda con agua, y extrafda con éter.

El extracto etéreo fue lavado con solucién al 5% de NaOH

resultante fue recristalizado a partir de acetona-&ter de
petrdleo para obtener 0,8 partes de cristales que funden

a 145-1469C, El producto tenfa la siguiente férmula:

GH5
NSO2
CHy V4
\\N ﬁ
GHZOGNHCH3
Ejemplo 20

El fenoxiformiato de 2-hidroximetil-~5~sulfo-
nildimetilamidopiridina descrito en el Ejemplo 19 fue tra
tado con amonfaco de una manera similar al Ejemplo 14, El
carbamato de 2-hidroximetil-5-sulfonildimetilamidopiridi-
na recristalizado a partir de metanol fundia a 184-1859C.

Ejemplos 21 a 235,

De una manera similar al Ejemplo 19, se obtu~

-17 -
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¥

vieron siguientes productos, a partir de 2-hidroximetil-
S5-sulfonildimetilamidopiridina y de amina.

Ejemplo 21

Anina: Piperiding

Producto:
CH3
N502
CH? Z ‘
Nr I
CHEOCN

Punto de fusibn: 121-1229C (a partir de metanol).
Ejemplo 22 .

Anmina: Morfolina.

Producto:
CH3
NSOZ
CH5 a ‘
N 0
N I/ \
CH?OGN 0
Punto de fusidén: 132-1332C (a partir de metamnol)
Ejemplo 23
Aminas
= CHZNHCH3
N
N

- 18 -
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Producto:

3
>N802
CH

3

CH

Punto de fusibn: 93-949C (a partir de éter-de éter
de petrdleo).

i Ejemplos 24 a 26,

De una maners similar a los ejemplos 14, 15 ¥
19, se obtuvieron los siguientes productos a partir de
los siguientes compuestos de partida y de amonfaco o de
aminas.

Ejemplo 24

Compuesto de partida:

GZHSOOCNHSO2
e
N
N CH ,0H
Amina: Amoniaco
Producto:
0235000NH502
Qg
N
CH200NH2

Punto de fusidn: 145-1462C (a partir de metanol).

-19 -
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Ejemplo 25

Compuesto de partida:

02HSOOCNHSO2
7 ‘
N
N
GH20H
Aming: Dimetilemina
Producto:
02H5000NH802
/ ‘
N
N CH5

0
[
cnzoon<
i,

Punto de fusidn: 1%36-137¢C (a partir de acetato de

etilo).
Ejemplo 26
Compuesto de partida:
CH., NHCONHSO

3

CHEGH
Amina: Dimetilamina
Producto:
GH3NHGONHSO2
/
| 0
N u GH3
N CH,,0 N<
CcH
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Punto de fusibn: 140-14120 (a partir de acebona-
~&ter de petrdleo).
Ejemplo 27

A una solucién de 2,2 partes de 2-hidroximetil
-5-gulfonildimetilamidopiridina en 100 partes en volumen
de tolueno, se afadid gota a gota una solucidn de 1,0 par
tes de fosgeno én 10 partes en volumen de tolueno a 0-52C
con agitacibn. Después de completarse la adicibn, la mez-
cla de reaccidn fue dejada reposar a la temperatura am-
biente durante una noche, y despuds se afladieron gobta a
gota 3,0 partes de dimetilamina, con enfriamiento y agi-
tacién, La mezcla de reaccidn fue agitada durante 5 horas
a la temperatura ambiente, y después fue lavada con agua.
Le capa tolufnica fue separada, fue secada, y el disol-
vente fue separado por destilacidn. El residuo fue recrisg
tglizado a partir de metanol para obtener 1,5 partes de
N-dimetilcarbamato de 2—hidroximetil-}-sulfonil-dimetilae
nidopiridina que funde a 109-1102C.

Ejemplo 28: (Ejemplo clinico)

El carbamabto de 2-hidroximetil-5-sulfonilami-~
dopiridina que fue preparado como en el Ejemplo 14, fue
administrado oralmente en una dosis de 5 a 30 mg por kg
y por dfa. En adultos, se utilizaron comfinmente 0,3 g,
0,5 g, 01g de esta susténcia, una vez o dos veces por
d{a. Ia utlilizacibén més normal en adultos es de 1 g de
esta susbtancia una vez por dia, Yy en nifios es de 30 mg
por kg una vez por dia. Un tratemiento duradero con esta
sustancia era posible y no se enconbtrd ningln efecto se-
cundario eprecigble. La aceidn clinica ers répida, y casl

12 horas después de la administracidén de esta sustancia,

-21 -
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desaparecieron la inflemacidn edematoses, el calor y la
rojez de uniones o petequias en desdrdenes inflamatorios
o reumdticos no especificos, y la rigidez mafianera obser-
vade en artritis reumatoide mostrd una mejorfa definida.
Lo administracién diaria proporciond un efecto favorable
sobre el curso de diversos estados inflametorios y esta-
dos purplireos. Diversas angitis respondieron a este com=
puesto, cuando este fue a&ministrado como tratamiento du=-
radero durante 5 semanas.

Carbamato de 2-hidroximetil-S-sulionileamidopi
ridina, N-metilcarbamato de 2~hidroximetil-5-sulfonilami-
dopiridina, carbamato de 2-hidroximetil~5~-sulfonilmetila-

midopiridina, N-metilcarbamabto de 2-hidroximetil~5-sulfo~-:

nilmetilamidopiridina, carbamato de 2-hidroximetil-S5-sulf

nildimetilamidopiriding, N-metilcarbamato de 2-hidroxime-

2~hidroximetil~5-sulfonilamidopiridina, N-dimetil-carbama
to de 2-hidroximetil-5-sulfonilmetilamidopiridina y N-di-
metilcarbamato de 2-hidroximetil-5-sulfonil-dimetilamido-
piridina han mostrado efecto clfnico similar.

La presente solicitud que corresponde a la
presentada en el Japdn, el 8 de Abril de 1.968, bajo los
nlimeros 22804/68 y 22805/68 y 14 de Septiembre de 1.968,

bajo el nfmero 65824/68, se acoge a 1los beneficios del

tarticulo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad Indus-

i

trial.

}

i

- 22 -
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RETVINDICACIONES

Los puntos de invencidn propia y nueva dﬁé‘se
presentan para que sean objeto de esba solicitud de’fétgg
te de Invencidn en Espafia, por VEINTE afios, son los é;;
guientes: =

1.~ Un procedimiento para la preparacién‘ﬁé
carbamatos de derivados de piridin-metanol de la fdwaula

general

R4R3N302

/

0
N I
OH,0CNR, R,

en que R, representa un 4dtomo de hidrdgeno o un grupo al-
cohilo, R, representa un dtomo de hidfégeno 0 un grupo .
alcohilo, aliloc, arilo, aralcohllo, furfurilo, picolilo o
piridilo, R5 representa un atomo de hidrdgeno o un grupo
aleohilo, y R, representa un &dtomo de hidrdgeno, un grupo
aleohilo, o un radical representado por la férmula gene-
ral: -—COO'R5 en que R5 representa un grupo alcohilo, o
-CONRGR7 en que R6 ¥ R7 representan cada uno un &tomo de
hidrdgeno o un grupo alcohilo, y Rq v R2 0_33 ¥y R4 pueden
formar conjuntemente un grupo alcohileno divalente que
puede estar interrumpido por un heterodtomo, caracteriza-

do porque un compuesto de la formula general:

- 2% -
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R435N302

CH,OH

en que R3 representa un atomo de hidrdgeno o un grupo.al-i

®re -

cohilo ¥y R4 representa un atomo de hidrlgeno, un grupo dl‘
cohilo, o un radical representado por la férmula general

—GOORs, en que R5 representa un grupo alcohilo, o -CONRGR7

en que R. v R, representan cada uno un Atomo de hldrégeno
6 7

o un grupo alcohilo, ¥y R5 ¥y R# pueden Iormar conjuntamén—

te un grupo alcohileno divalente que puede esbtar interrum

%
pido por wn heberodtomo, es hecho reaccionar con un iso-

cianato de la fbérmula general RQNCO, en que R2 representa

un grupo alcohilo, alilo, arilo, aralcohilo, furfurilo,
picolilo o piridilo.

2.- Un procedimiento para la preparacidn de

carbamatos de derivados de piridin-metanol caracterizado |

!
porque un compuesto de la férmula general i

R, RS0,

7

CH20H

en que R3 representa un atomo de hidrdgeno o un grupo al-
cohilo y R, representa un adtomo de hidrdgeno, un grupo al
cohilo, o un radical representado por la Lérmula general:
—COOR5 en que R5 representa un grupo alcohilo o -CONR637

en que RG Yy R7 representan cada uno un atomo de hidrdgenc

- 24 -
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;
s A
o un grupo alcohilo, y R3 ¥ R4 pueden formar o%gbuntamente

un grupo alcohileno divalente que puede estar interrumpi-

do por un heterodtomo, es convertido por un procedimiento

conocido en un éster de ariloxiformiato de la férmula ge-

!
neral: i

Ry R;NCO,
=

Lo

N |

N
GH2OC—0Ar

en que R5 Yy R4 tienen los mismos significados que anterioxn
mente y Ar representa un grupo arilo, y después de esto
el éster de ariloxiformiato es hecho reaccionar con amo-

niaco o con una amina de la férmula general
NER, R,

en que Rq representa un dtomo de hidrégeno 0 un grupo al-
cohilo, R2 representa un dtomo de hidrdgeno o un grupo al
cohilo, alilo, arilo, aralcohilo, furfurilo, picolilo o
piridilo, ¥ R,l ¥y R2 pueden formar conjuntamente un grupo
alcohileno divalente que puede estar interrumpido por un
heteroétomo,

%.- Un procedimiento pars la preparacién de
carbamatos de derivados de piridin-metanol caracterizado
porque un compuesto de la férmula general

RARBNSO2
=

Ny

CH,OH

- 25 -
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14

en que ]Ft3 representa un atomo de hidrdgeno o un grupo al- !
cohilo, ¥ R4 representa un atomo de hidrdgeno, un grupo
alcohilo, o un radical representado por la férmula gene-

ral: -COOR5 en que R5 representa un grupo alcohilo o

~CONR,R, en que R ¥y R,7 representan cada uno un Atomo de
hidrdgeno o un grupo alcohilo, y R3 ¥y Rq_ pueden formar
conjuntamente un grupo alcohileno divalente que pued'ée's- ,
tar interrumpido por un heteroitomo, es convertido per un
procedimiento conocido en un éster clorocarbénico de la.

f£érmula general: .

RL[.R;NSOQ

\

|

CH,0C-C1

2 !
en que R5 representa un Atomo de hidrdgeno o un grupo al- |
cohilo y ‘.!R4 representa un dtomo de hidrdgeno, un grupo al
cohilo, ¢ un radical representado por la férmule general:
-—GOOR5 en que R5 representa un grupo alcohilo o -COI\TRGR.7

en que Ry ¥ R7 representan cada uno un Atomo de hidrdgeno

0 un grupo alecohilo, y R5 N R4 pueden formar conjuntamen- i
te un grupo alcohileno divalente que puede estar inbterrum |
pido por un heterodtomo, por reaccidn con fosgeno, y des- ,
puds de esto el éster clorocarbdénico es hecho reaccionar
con amoniaco O con una amina de la férmula general NHR,R,
en que R, representa un dtomo de hidrdgeno o wun grupo al-
cohilo, R, representa un atomo de hidrdgeno o un grupo al-
cohilo, alilo, arilo, aralcohilo, furfurilo, picolilo o
piridilo, y R,I Yy R2 pueden formar conjuntamente un grupo ;
alcohileno divalente que puede estar interrumpido por un

- 26 -




heterodtomo,

4e= Un procedimiento para la preparacidn de
carbamatos de derivados de piridin-metanol.

Tal y como se ha descrito en la Memoria gue
antecede y para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de veintisiete hojas es-

critas a miguina por una sola cara.

14 JUN 1969

Madrid,
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