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MEMORIA DESCRIPTIVA

L a p re sen te  paten te  de invención  s e  r e f i e r e  a l a  

p rep arac ión  de derivados am in opirid in icos ciqras form ulas es 

t ru c tu ra le s  s e  pueden esquem atizar d e l s ig u ie n te  modo:

5 .
R2

en donde

R1

NHOC -

10

es un r a d ic a l  arom ático , a lq u i l ,o  a lq u il- o x i  

arom ático , c í c l i c o  o h e t e r o c id ic o ,  b ien  se a  

su b s t itu id o  o no. Como su s  t i  tuy entes de e sto s
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r a d ic a le s  mono o p o l i s u s t i tu id o s ,  puede c i t a r s e  

como e jem plos: CH  ̂ halógeno, -OCH^, -OCgH^, -  CF^,

-  COHg-CHgN(0^)g, -  OCHg-COOH, -O-OgHg, -OC-CH^, 

-NHOC-CH^, ó cu a lq u ie r  o tro  grupo fu n c io n a l.

Rg es un r a d ic a l  a lq u i l i c o  in f e r io r .

Los productos a  que s e  r e f i e r e  l a  p re sen te  p aten te  

de invención  so n  de g ran  in te r e s  te ra p é u tic o  por su s  impor­

tan te s  propiedades fa rm aco ló g icas, y  de f á c i l  p rep arac ión .

Los derivados a  que s e  r e f i e r e  l a  p re sen te  p a ten te  

s e  preparan  por re a c c ió n  a  tem peratura ¿Levada de l a  2-amtno 

p ir id in a  correspondien te  con un e s te r  d e l á c id o , pudiendo a  

s u  vez s e r  su b s t itu id o  por un exceso con e l  c lo ru ro  de an h íd ri­
do d e l ác id o .

La re a c c ió n  e fectu ad a a p a r t i r  de l a  a q u il  2-amino- 

p ir id in a  y  d e l e s te r  d e l á c id o , t ie n e  lu g a r  a  tem peratura e le ­

v ad a , usándose preferentem ente e l  e s te r  f e n í l i c o  como m ateria  

prim a. Como d iso lv e n te s  pueden u sa r se  h idrocarburos de elevado 

punto dé e b u llic ió n , t a l e s  o orno m etil n a fta le n o , j^m etil n a f-  

ta le n o ; derivados halogenados t a le s  ̂  como 1 ,2 ,4 ,  trio lo roben cen o , 

e t c . ,  aunque también s e  puede e fe c tu ar  l a  re a c c ió n  s i n  u sa r  

d iso lv e n te s  algun o, bastando con que l a  masa e s te  fundida p ara  

que s e  e fectú e  l a  re a c c ió n . F in a liz a d a  é s t a ,  e l  producto s e  sepa­

r a  p rec ip itan d o  l a  masa so b re  etan ol (en  é l  ca so  de que s e  haua 

usado d iso lv e n te ) o so b re  agua. Por lav ad os d é l producto con 

agua s e  elim inan l a s  porciones de l a  a lq u i l  2-am ino-pirid ina 

que no haya reaccion ado  a s í  como e l fe n o l formado.

urnMPT.O T

P reparación  de 2 -o-hidroxibenzamido 4 -m etil p ir id in a

' 12 ,97  g r .  de 2-am ino-4-m etil p ir id in a  s e  c a lie n ta
ju n to  con 21 ,4  g r s .  de s a l i c i l a t o  de f e n i lo  a  2503 durante 

t r e s  h o ra s . L a  masa fundida s e  e n fr ia  ligeram en te y s e  v ie r -
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t e  poco a  poco so bre  agua y h ie lo  ag itán d o se  enérgicamente.

EL producto p re c ip ita d o  s e  recoge por f i l t r a c ió n *  s e  la v a  

con agua y  s e  s e c a ,  obteniéndose 20 g r s .  (87,7%) de 2-o- 

hidroxibenzam ido 4—m etil p ir id in a . Después de r e c r i s t a l i z a r  
e l  producto, funde a  207- 208se .

Ef ¡EMULO II

P reparación  de 2-m -nitrobenzam ido-4-m atil p ir id in a

A una d iso lu c ió n  f r í a  de 4*32 g r .  de 2-amino-4-me- 

t i l  p ir id in a ,  30 mi. de dioxano y 5 g r .  de t r le t i la m in a , s e  

añade una d iso lu c ió n -d e  7 ,5  g r .  de c lo ru ro  m -nitrobenzoilo  

de 10 mi. de dioxano. Después de a g i t a r  l a  mezcla durante me­

d ia  hora a  70a -  803 s é  e n fr ia  y  p r e c ip it a  so b re  agua. EL pro­

ducto molido s e  recoge  por f i l t r a c i ó n ,  s e  la v a  con agua y s e  

s e c a ,  obteniéndose 8 ,5  g r .  (8*27%) de 2-m-nitrobenzamido-4- 

m etil p ir id in a .  Después de r e c r i s t a l i z a r  con e tan o l-aceton a, 

e l  producto fundé a  145 -  146,5 <*0.

Eí EMULO III

P reparación  de 2-p-metoxibenzamido 4 -m etil p ir id in a

Por un procedim iento análogo a l  d e sc r ito  en e l  ejem­

p lo  I I ,  s e  ha obtenido l a  2-p-metoxibenzamido 4 -m etil p ir id in a  

oon un rendim iento d e l 79%. EL producto s e  r e c ü s t a l i z a  con 

etan ol acetona y funde a  135-13630.

N O T A

Hecha l a  d e sc r ip c ió n , l o  que s e  d e c la ra  como nuevo 

y  de p ro p ia  invención  comprende l a s  re iv in d ic ac io n e s s ig u ie n ­

t e s :

1 . -  Procedim iento p ara  l a  p reparación  de derivados 

am in o p irid ín ico s, .de l a  fórm ula gen era l
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NHOC -  R„

5 ,̂ donde
R^ rep re se n ta  un r a d ic a l  a lq u ila ro m ático  y /o  alcoxLa^.

rom ático , c í c l i c o  o h e te r o c íc l ic o , su b s t itu id o  o no;

y  en e sp e o iá l , cuando R^ es un r a d ic a l  su b s t i tu id o ,

lo s  r a d ic a le s  de su b s t itu c ió n  son  preferentem ente

„ ^ -CH. (m e ti lo ) , halógeno, -OCH. (m etoxi),  -OCH.-CH,
10# J  Qg —CH ^ ¿  J

( e t o x i ) , - O O H - C H - N ^ . ^ . ^  (N-oxi e t i l - d i  etilam ino) 
- . - ^CH -CH,

-NHOC-CH  ̂ (acetam id o ), -OCH^COOH (e to x L a c é t ic o ) ,

-OCgH^ ( fe ñ o x i) , -OC-CH^ ( a c e t ó x í ) ; y

R es ún r a d ic a l  a lq u ilo  in f e r io r ,
2

1$ , c a ra c te r iz a d o  por h acerse  re a c c io n ar , a  tem peratura e levad a , en

un medio d iso lv e n te  adecuado, o b ien , s i n  d iso lv e n te s , por fu s ió n  

de lo s  agen tes re a c c io n an te s , una 2 -am in o-p lrid in a , de l a  fó r ­

mula

R2

20.

25.

30.

t ie n e  l e  s i g n i f i c a . !6 n  y .  e x p n ^ ta , . . n  <m í e t ^  d .  

ác id o  Orgánico, preferentem ente un á s t e r  í e n í l i c o ,  o con un ex­

ceso  de c lo ru ro  o anh ídrido  d e l ác id o  orgán ico ; con p r e c ip it a ­

c ió n  su b sig u ie n te  d e l producto de re a c c ió n  so b re  e tan o l o so b re  

agu a, lavad o  y  p u r if ic a c ió n  p o s te r io r  por r e c r i s t a l i z a c ió n .

2 .-  Procedim iento, según l a  re iv in d ic a c ió n  a n te r io r , ca  

ra c te r iz a d o  por u t i l i z a r s e  como d iso lv e n te s , en e l  ca so  de r e a ­

l i z a r s e  l a  re a c c ió n  en dicho medio, h idrocarburos de elevado pun­

to  de e b u llic ió n , t a l e s  como a l f a -  o b e ta -m e til-n a fta le n o s o 
b ie n , derivados h alogen ados, como lo s  tr io lo ro b en cen o s.
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3 y ? p28
3 .-  Procedim iento para l a  p reparación  de derivados 

am in op irid ín ic  o s .

Según s e  d e sc r ib e  y  r e iv in d ic a  en l a  p resen te  memoria 

d e sc r ip t iv a  que con sta  de 5 páginas fo l ia d a s  y  e s c r i t a s  a  máqui-

mpc.
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