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El presente invento se refiere a un proce 
dimiento para la obtención de nuevos derivados de pi 
ridina que poseen valiosas propiedades antibacteria­
nas y algunos de los cuales son útiles en la higiene 

5 dental para inhibir la formación de placas dentales.
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Este invento también incluye las composi­
ciones no farmacéuticas que contienen a dichos novedo­
sos compuestos de piridina.

Conforme al invento se obtienen derivados 
de piridina de la fórmula

. 1 2**2-^ . (X .X )

1 2en la cual R y R , que pueden ser iguales o distintos 
son individualmente uno de los radicales alquilo, al- 
quenilo, alcoxialquilo, alcoxialcoxialquilo, alcanoilo 
xialquilo, o ariloxialquilo de por lo menos 6 y no más 
de 14 átomos de carbono, un radical fenilo o naftilo 
que contiene entre 0 y 3 átomos de carbono, o un radi- 
oal alquilo con 1 a 3 átomos de carbono que se encuen­
tra substituido por un radical fenilo o naftilo que en 
si está substituido por entre o y 3 átomos de halógeno
o radicales alquilo o alcoxi con 1 a 6 átomos de carbo 

1 2no; A y A , que pueden ser iguales o distintos, son 
individualmente una ligadura directa o un grupo ligan­
te de la fórmula -CHgCO.NH- en la cual el radical me 
tileno se encuentra unido al átomo nitrógeno de la pi-

1 2 2 Oridina; (X .X ) representa dos monoaniones o un dia 
nión; y A^ es mi grupo ligante elegido entre:
1 -  -(CH;,)„-
2.- -CHtCH-
3 *- *-(CH2)gO(ClIg)^-, siempre que ambas n no sean 0 ]
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1 3 *4. - -(CHg)^.N(C0R^)(CHg)^-, en donde R"* es un ra­
dical alquilo o arilo de hasta lo átomos de 
carbono, siempre que ambas n sean distintas de 
0 , '

5. - -CH:CH.Y.CH:CH- -
6. - -C0.NHNH.C0(CIIg)JC0)^.Nmm.C0-
7. - -CO.KHMII.CO.Y.CO.NHNH.CO-
8 . - -CO.N^ )N.C0-
9 .  -  -C0 .NÍI^CHg)yNH.C0-

10. - -CO.NHCHgCHgOCHgCHgNH.CO-
11. - -CO.NH.Y.NH.CO-
12. - -(CHg)^NH.CO.Y.CO.NH(OHg)^-
13—  -(CHgljíH.CO.m.Y.NH.CO.NHÍOHg)^-
14.- -(CH2)^NH.C0.NH(CH2)yNH.C0.NH(CH2)^-
15—  -(CH2)JÍH.C0(CH2)^(C0)^..NH(0H2)^-
16.- -(CHg^NH.OOCHgOCHgCO.NHtCIIg)^-
17—  -(CH2)^NH.COO.Z.OCO.NH(OH2)^-
18 —  -(CHg) ̂ NH. OOOCHgCHgOCHgCHgOCO .NH( CHg)
1 9 —  -(CH2 ) ^ 0C0 .NH(CH2 )yNH.0 00 (CH2 ) ^ -

20—  -(0H g ) ^ 0C0 .NH.Y.NH.000(CH2) ^ -
2 1 .  -  -(CHg) ̂ O C O  (OHg) yOOO (CHg)

22. - -(CH^)^ -OCO.Y.COO(CI^) -­
23—  -(CHg)^NH.CO-
24—  -NH.COCH=CHCO.NH- -
25—  -NH.COÍCHgOCHgJgCO.NH-
26 . -  -NH.CO/OÍCHglgy.^OCO.NH-

27—  -íni.COO(CHg)^NH.CO.NH-
28—  -NH(CHg)jm-
2 9 — -O (OHg)^O-

en donde n es 0 ? 1 ó 2; m es O a 12; x es O á 1; y es
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O ó 2 a 6; z es 2 6 3; Y es un radical fenileno o naf-
tileno; y z es un radical alquileno de cadena recia o
ramificada con 2 a 0 átomos de carbono.

1 2Cuando R y R son radicales alquilo, al-
quenilo, alcoxialquilo, alooxialooxialquilo, alcanoilo
xialquilo o ariloxialquilo, son preferentemente radica
les de cadena recta, por ejemplo, n-octilo, n-nonilo,
n-deoilo, n-undeoilo, n-dodecilo, n-tetradecilo, n-un-
des-diez-enilo, 2-n-hexiloxietilo ó 2-(2-butoxietoxi)

1 2etilo, cuando R y R son radicales fenllo o naftilo 
que contienen entre O y  3 átomos de halógeno, o son ra 
dicales alquilo con 1 a 3 átomos de carbono substitui­
dos por un radical fenilo o naftilo que en si puede es 
tar substituido por O a 3 átomos de halógeno o radica­
les alquilo o alcoxi con l a b  átomos de carbono, ta­
les átomos de halógeno pueden ser por ejemplo átomos 
de cloro o de bromo, y el radical alquilo con 1 a 3 áto
mos de carbono puede ser, por ejemplo, el radical metí

1 2lo, de nipnera tal que R y R pueden ser, por ejemplo, 
uno de los radicales 3,4-diclorofenilo, 4-clorobencilo, 
2,4-diclorobencilo o 2-naftilmetilo.

1 2 2 OCuando (x .X ) representa dos monoanio
nes, los aniones apropiados son, por ejemplo, aniones 
haluro tales como aniones cloruro o bromuro, aniones 
derivados de un ácido carboxílico tal como el anión 
acetato, o aniones derivados de un ácido sulfónico, por 
ejemplo los aniones metanosulfonatos o aniones tolueno-

1 2 2 Op-sulfonato; y cuando (X -X ) representa un dianión, 
el anión apropiado es, por ejemplo, el anión sulfato o
fosfato.
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1 2 ^Debe entenderse que aún cuando (X .X ) **
representa dos monoanioues o un dianión, o átomos mono

1 2valentes que corresponden son X y X , y el correspon-
1 2diente radical divalente es (X .X ). De tal manera,

5 por ejemplo, X y X pueden individualmente ser átomos
de cloro o de bromo, o radicales metanosulfonilo, to-

1 2luenosulfonilo o acetoxi, y (x .X ) puede ser, por ejem 
pío, el radical sulfato divalente.

Lfn radical fenileno o naftileno adecuado 
lo es, por ejemplo, el radical o-fenileno, m-fenileno, p- 

fenileno, 1,4-naftileno, 1 ,5-naftileno, 4-metil-l,2- 
fenileno, 2,5-dimetil-l,4-fenileno, 2,5-dimetoxi-l,4- 
fenileno ó 2,4,5,6-tetracloro-l,3-fenileno.

Un valor apropiado para z es por ejemplo, 
15 el radical etileno, trimetileno, hexametileno ó 2,2-die 

tiltrimetileno.
3Los grupos ligantes A preferidos son aque 

líos nuinerados 1 , 2, 6, 0, 9, 11, 1 2, 14, 15, 17, 18, 
23, 24, 25, 26, 27, 2G, y 29 de la lista anterior, y320 de éstos, los grupos ligantes A en particular son:
-(0112)2.3-
-CH:CH-
-co .Nmm.co( CHg) ̂ co.NHNH.co-

-C O .N y^ yN .C O -

-CO.NHNH.CO- 

-CO.NHfCHg^gNII.CO-

(1 , zc 2-3) 
( 2 )

(6 , m=4, x=l) 

(3)

25 (9, y=o) 
(9, y=2-6)
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(11, Y=l,2-fenil3no)

- 00 .NH 7  ^ NH.CO- (11, Y=l,4-fenileno)

-NH.CO CO.NH

^H .CO .N II( CHg) ̂  _gNH .0 0  . m -
-OHgNH.CO.NH(CIig)^NH.CO.NHCHg-
-NH.CO.NH-
-Í'IH.COCO.NH-
-NH.CO.NI-ICHg-

-CHgNH.CO.NHCHg- 
-NH.CO(CHg)^gCO.NH- 
-OHgNH.CO(CHg) g_^CO.NHCIIg-
-NH.COO(Cg_^ alquileno)OCO.NH-

^!H .CO/b (CHg) g 7  gOCO. NH-

-NH.CO-

-CHgNH.CO-
-NH .COCH=^CHCO.NH-

-NII.CO(OIIgOOHg) gCO.NII- 
-N H.00/0(CHg) gT^OCO.NH- 
-NH.COO(OHg) ^NH.CO.NH- 
-NH(CHg)g_^NH- 
- O Í C H g ) ^ - ^ -

(1 2, n=o, Y=l,4-feíii 
leño)

(14, n=o, y=3-6)
(14, n=l, y=6)
(15, n=o, m=o, x=o)
(15, n=0, m=0, x^l)
(15, primero n=0 , 
segundo n=l, m=o, 
x=o)
(15, n=l, m=o, x=o) 
(15, n=o, m=l-8, x=l) 
(15, n=l, m=2-4, x=l)

(17, n=o, 3=0g y al 
quileno) "

(1 8, n=o)
(23, M )
(23, n=l)
(24, doble ligadura 

trans)
(25)
(26)
(27, z=2)
(28, m=2-lo)
(29, m=4-lO)
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Los compuestos preferidos que se.obtienen 
mediante este invento son aquellos en donde los radica 
les -A^R^ y -A^R^ son los mismos, y un grupo preferido
de los derivados de piridina asi obtenidos comprende\

5 aquellos compuestos de fórmula I anterior, en la cual
1 2  1 A y A son individualmente una ligadura directa, R y
2R son individualmente el mismo radical alquiJ^ 0 al- 

quenilo de 8 a 11 átomos de carbono, (X^.X*!^ repre­
senta dos aniones bromuro, cloruro, metanosulfonato,

10 tolueno-p-sulfonato o acetato, o el dianión sulfato, y 
3A es:

-CH:CH-
-CO.m(CHg)^_gNH.CO- 

15 -NH.CO.NH(CHg)^^NH.CO.m-
-CHgm.CO .NH( CHg) gNH . 00 .NHCHg-
-^m.CO.NH-
^^H.CO.NHOI^g-
-CHgNHg.CO.NHCHg- 

20 -NH.CO(CHg)^_gOO.NH-
-NHCOO(CHg)g_^OCO.NH- 
-NH.OO/0 (CHg)gyg_^OCO.NH-
-CHgNH.CO- 
-NH.C0CI-I=^0HC0.NH- 

25 -NH.C0(CH20CHg)gC0.NH-
-NH.COOfCHglgNH.CO.NH-

ó - O ( O H g ) ^ ^ .
Un sub-grupo preferido particularmente den 

tro del anterior grupo, comprende aquellos compuestos 
en donde A y A son individualmente una ligadura direc30
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1 2ta, R y R son individualmente un radical alquilo no 
ramificado de 8 a 11 átomos de carbono, conteniendo ^

1 2 2 Oopcionalmente una dobla ligadura terminal, (X .X ) 
representa dos aniones bromuro, cloruro, metanosulfona 
to, tolueno-p-sulfonato el dianión sulfato y es el 
radical trimetileno o ureileno o un radical de la fór­
mula -NH.COfCHg^^CO.NH- y especialmente aquellos 
compuestos en donde se encuentra ligado al átomo de 
carbón que lleva el mismo número en cada anillo piridi 
na.

Se encuentran nuevos derivados de piridi- 
na particularmente descriptos en los Ejemplos 1 a 4 y 
de éstos, los derivados individuales especialmente pre 
fáridos son 4,4ltrimetilenebis( l-n-me tanosulfonato), 
(compuesto 5); 3,3'-ureilenebis(l-n-decilpiridinium me 
tanosulfonato), (compuesto 25); 3,3'-ureilebis(l-n- 
cloruro de decilpiridinio), (compuesto 26); 3 ,3 '-gluta 
ramidobis(l-n-oloruro de deoilpiridilo), (compuesto 78); 
3 ,3 '-glutaramidobls(l-n-decilpiridinio metanosulfonato), 
(compuesto 79); 3 ,3 '-adipamldobis(l-n-decilpiridinio me 
tanosulfonato), (compuesto 30); 4 ,4 *-adipamidobis(l-n- 
decilpiridlnio metanosulfonato), (compuesto 82); 3 ,3 -̂ 
pimelamidobis(l-n-cloruro de decilpiridinio), (oompues 
to 86); 3 ,3 '-suberamidobis(l-n-cloruro de decilpiridi­
nio), (compuesto 87); 3 ,3 ^-suberamidobis(1-n-decilpiii 
dinio metanosulfonato), (compuesto 88); 3 ,3 ^-azelamido 
bis(l-n-decilpiridinio metanosulfonato), (compuesto 90); 
3 ,3 '-sebacamidobis(1-n-octilpiridinio metanosulfonato), 
(compuesto 31); y 3 ,3 ^-sebaoamidobis(l-n-deciipiridi- 
nio metanosulfonato), (compuesto 3 2).
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Por lo tanto, conforme al invento se pro­
vee un procedimiento para la fabricación de los nuevos 
derivados de piridina, y que comprende una de las si­
guientes reacciones:

5 a) la cuatemización de un derivado de pi
ridina de la fórmula:

II

con un agente cuaternizante o agentes cuatemizantes
(R***A"*").x\ ó (R^)(R^).(x\x^) en donde
1 2  3 1 210 A , A , A  ̂R y R tienen los significados anteriormen

3 4 3 4 .te expresados, y X , X y (X*̂ .X ) son radicales deriva 
dos de los ácidos HX*\ IIX̂  y HgíX^.X^) respectivamente, 
los cuales son ácidos fuertes;

b) la cuatemización de un derivado de pi 
15 ridina de la fórmula:

A" ! (x***) O
N

2 2 4 1 2 con un agente cuaternizante (R A ).X , en donde A t A ,
3 1 2  1 4A , R , R * X y X tienen los significados anterior­

mente expresados;
2o c) para aquellos compuestos en donde el

grupo ligante A^ contiene una o dos ligaduras amida,
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la reacción de un ácido monocarboxilico de la fórmula:

COOH (X*b ^
IV

o un derivado reactivo del mismo, con un compuesto mo­
nobásico o dibásico adecuado, así como la reacción de 

5 una amina de la fórmula:

(CHg^.NHg
V

con un ácido mono o dicarboxilico adecuado, y también
1 1 1un derivado reactivo del mismo, en donde A , R , X y n 

tienen los significados anteriormente expresados;
10 d) para aquellos compuestos en donde el

grupo ligante A contiene una o dos ligaduras de úrea, 
la reacción de una amina de la fórmula V con un mono- 
o di-isocianato, asi como la reacción da un isocianato 
de la fórmula:

15
(CHg)^.NOO (!¿)3

VI
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i i ien la cual A , R , X y n tienen los significados ante 
riormente expresados, con un compuesto monobásico o di 
básico adecuado;

e) para aquellos compuestos en los cuales , 
el grupo ligante A^ contiene una'ligadura úrea y que 
son simétricos, la reacción de un compuesto amino da
la fórmula V en donde A"**, R"\ X̂ * y n tienen los signi­
ficados anteriormente expresados, con un compuesto car 

, 4 4bonilo de la fórmula (R )g.C0y donde R es un átomo de 
cloro o un radical alcoxi inferior o fenoxi;

f) para aquellos compuestos donde el gru- 
3po ligante A contiene dos ligaduras uretano, la reac­

ción de un compuesto amino de la fórmula V con un ás­
ter bis-cloroformato adecuado, asi como la reacción de 
un áster cloroformato de la fórmula:

"(CHg)^O.GOCl. (X***)3

'1A^l
VII

1 1 1en donde A y R y X y n tienen los significados anterior 
mente expresados, con un compuesto dibásioo adecuado;

g) para aquellos compuestos donde el gru­
po ligante A^ contiene dos ligaduras uretano, la reac­
ción de un compuesto bidróxido de la fórmula:

(CHg)^.OH. (X*b 3

VIII
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con un di-isocianato adecuado, asi como la reacción de 
un isocianato de la fórmula

(CH,) .NCO ¿ n
IX

con un compuesto di-hidroxi adecuado en donde A***, R̂**, X^ 
y n tienen los significados anteriormente expresados;

h) para aquellos compuestos en donde el grupo 
ligante A^ contiene una o dos ligaduras olefinicas, la 
reacción de una sal activa de motil pirldinio de la fór­
mula

OH. (Y*-)e
o

X
ÁiRi

en donde A^, R^ y xF* tienen los significados anterior­
mente expresados, con una mono- o di-aldehida adecuada; 
luego de lo cual, en caso deseado, el producto asi obte­
nido conteniendo un anión (X^)O , (X^)O ó (x3.X^)?Q 
es convertido al correspondiente compuesto que contiene 
un anión diferente (xF*)^, (X^)^ ó (xF*.X?)^^ median­
te basifioación del mismo seguido por reacción del produc­
to basificado con un ácido HxF*, HX? ó ^(X^.X^) en donde 
X^, X^, X^ y X^, tienen los'signifioados anteriormente ex­
presados, o mediante una resina de intercambio iónioo, 
pero excluyendo aquellos compuestos en los cuales R̂ * y 
R^son individualmente un radical bencilo; A?* y A^ son in­
dividualmente una ligadura directa; (xF*.X̂ )̂  O  representan 
dos monoaniones o un dianión; y A^ es un grupo ligante



- 13 -

5

10

19

20

25

de fórmula -CH:CH-.
El proceso de cuatemizaoión se realiza 

preferentemente calentando en conjunto al derivado de 
piridina y agente cuat emizante , y la inclusión de un 
solvente, por ejemplo nitrobenceno, sulfolano o tolue­
no, resulta con frecuenoia ventajosa en la mejora de 
las solubilidades mútuas de los reactivos, o para mode­
rar la reacción. El agregado de una amina terciaria, 
por ejemplo una amina terciaria trabada tal como di-iso- 
propiletilamina resulta también útil a efectos de sepa­
rar cualquier ácido generado durante la reacción.

Los procesos c) hasta h) para la formación 
de ligaduras amida, urea, uretano u defina pueden rea­
lizarse de la manera genéricamente conocida y descripta 
en la literatura para compuestos análogos.

Un ácido fuerte adecuado HX^, HX^ ó Hg(x3. 
X^) tiene un valor pK^ inferior a 2, y es, por ejemplo, 
el ácido olorhidrioo, bromhidrioo, metanosulfónioo, to- 
lueno-p-sulfónico o sulfúrico.

Como se indicara anteriormente los nuevos 
compuestos poseen valiosas propiedades antibactéricas, 
puesto que son efectivos en una amplia gama de organis­
mos tanto Gram-positivos cuanto Gram-negativos, inclu­
yendo clases de, por ejemplo Pseudomonadas que son re­
sistentes a otros agentes antibacterianos ampliamente 
utilizados. Algunas ventajas ulteriores de los compues­
tos obtenidos mediante este invento incluyen, por ejem­
plo, mayor rapidez de acción, siendo bactericidas antes 
que baoterlstáticos, y que no son desactivados por aguas

' í



duras, o que tienen mayor actividad superficial. Ade­
más, los materiales textiles que se han encontrada en

* * . *contacto con los compuestos asi obtenidos, no se man-* *.
chan por tratamiento con blanqueadores a base de hi*po-** * +
clorito. * t

Los compuestos de este invento puedenjior 
mar composiciones farmacéuticas, bajo la forma, por- 
ejemplo, de una pastilla adecuada para administración 
oral, o un ungüento crema, o una solución o suspen­
sión acuosa u oleosa estéril para usos en forma de tó­
picos; o también puede constituir una composición no 
farmacéutica, bajo la forma de, por ejemplo, una solu­
ción o suspensión acuosa u oleosa no esterilizada, o 
un aerosol, para usos como un antiséptico o desinfec­
tante genérico antiestable, o un liquido de enjuague, 
pasta, gel o suspensión fluida adecuada para ser emplea 
da en la higiene dental a fin de inhibir la íormación 
de placas dentales. ¡

La composición puede contener excipientes 
convencionales asi como portadores, y puede ser fabri­
cada mediante el uso de técnicas convencionales.

Las composiciones farmacéuticas preferidas 
son pastillas que contienen individualmente entre 0, 1  

a 1 , 0 % ponderal del compuesto novedoso, y las composi 
cionos no farmacéuticas preferidas son una solución 
acuosa apropiada para su empleo como un antiséptico y 
que contienen entre 0 ,0 2 a 1 ,0 % ponderal del compues­
to, una solución acuosa bajo la forma de un concentra­
do que contiene entre 1 % ponderal hasta aquól porcen­
taje que proporciona una solución saturada del compues
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to, o polvos y tabletas para ser disueltos en agua a - 
afectos de proporcionar una solución acuosa apropiada 
para su empleo como un antiséptico. Las composiciones 
preferidas para emplearse para la higiene dental son 
líquidos de enjuague que contienan entre. 0,05 % y-6),3 
% ponderal (para ser diluido por el usuario) de unjcom 
puesto; y pastas dentales así como gales dentales que 
contienen entre 0,05 % y 1 ,0 % ponderal, preferentemen 
te entre 0 ,1 % y 0,5 % ponderal, de mío de estos nue­
vos compuestos.

El Invento es ilustrado pero no queda li­
mitado por los siguientes ejemplos:
Ejemplo 1
Procedimiento general para la cuatemización.

Se calientan en oonjunto 0,01 mol del de­
rivado de piridina y entre 0)22 y 0 ,0 1 mol del agente 
de alquilación, opcionalmenta con la inclusión de un 
solvente tal como nitrobenoeno a efectos de mejorar las 
solubilidades mutuas, o para moderar la reacción, y/o 
una resina trabada tal como dlisoproplletilamina a efec 
tos de eliminar cualquier ácido generado durante la 
reacción. La temperatura y el tiempo del calentamien­
to se muestran para cada compuesto en las tablas, pero 
estas no son necesariamente condiciones óptimas y pue­
den usualmente ser variadas en limites amplios. El pro 
ducto es cristalizado desda un solvente adecuado y, en 
caso requerido el anión puede ser cambiado mediante 
procedimientos convencionales, por ejemplo mediante el 
empleo de resinas intercambiadoras iónioas.



1 9 P Q(X .X )

NB 1 2 R =R
Primer 
ligadu­
ra (a)

i(b) Segunda
ligadura

(c)
X^=X^

1 - n-ootilo 4 -CHpCH,- 4 Ms^)
2 - n—decilo 4 -CHpCHp- 4 Lis
3 ' - n-dodecilo 4 -CHpCHp— 4 Ms
4 - n-octllo 4 4 Ma
5 - n-decilo 4 4 MB
6 - n-dodecilo 4 4 Ms
7 - n-tetrade- 4 -(CHp).- 4 Brcilo
8 - n-decilo 4 -CH:CH- 4 Me
9 - n-undecilo 4 4 Br

10 \ n-docecilo 4 -CHtCH- 4 Ms
11 -CH,C0 3,4-dlclo- 4 4 01

m í ' " robencilo
12 - n-ootilo 2 -CH:CH- 2 Ms
13 - n-decilo 2 2 Ma
-L̂r - n-oetilo 3 -OH: OH- 3 Ms
15 - n-deoilo 3 -CH:0H- 3 Ma
16 - n-dodecilo 3 -CH:CH- 3 Ma
17 - n-octilo 3 -CH:0H- 4 Ms
18 - n—decilo 3 4 Ms
19 i - 2-n-hexil- 3 -OHtCH- 4 Msoxietilo
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Na 1 2A =A 1 2  R =R
primer 
ligadu­
ra (a)

i(b)
A

Segunda
ligadura

(c)
x^=x^

2o - 4-cloro-
bencilo

3 -CH;CH- . 4 Cl

21 - 2,4-diclo-
robencilo

3 -CH:CH- 4 c i
22 - 2-naftil- 

metilo
3 -CH:CH- 4 - Br

23 - n-decilo 2 -CH:CH- 3° Me
24 — n-oetilo 3 -NH.CO.NH- 3 MS
25 - n-decilo 3 —NH *00 * NH- 3 Me
26 - n-deoilo 3 -NH.CO.NH- 3 Cl

27 — n-decilo 3 ^m .co.NH- 3 Ms

28 n-decilo 3 -NH.CO.(CHp)pCO.NH-
3 Me

29 n-oetilo 3 -NH.CO(CHp),CO.NH-
3 Ms

30 n-decilo 3 -NH.CO(CBL),CO.NH-L
3 Ms

31 n-octilo 3 -NH.CO(C H J..CO.NH-
3 Ms .

32 n-decilo 3 -NH.CO(CHp)gCO.NH-
3 Ms

33 n-decilo 3 -CHp.NH.CO.NH.
CHg-

3 Br
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NS ,1 ,2 A =A lA.R^ primer 
ligadu­
ra (a)

i(b )
A ,

Segunda
ligadura

(c)
-v2X.*a=X-

34 n-decilo 3 -CHp.NH.C0(CHg)p
C0.NH.c6g-

3
'

, ¿ÍS

35 n-deoilo. 3 -CHp.NH.CO(CHp).
CO.NH.CHg-

3 ns

36 - n-octilo 3 -NH.CO- 3 Ms
37 - n-decilo 3 -NH.CO- 3 Ms
38 - n-oetilo 3 -NH.CO- 4 Ms
39 - n-decilo 3 -NH.CO- 4 Ms
40 — n-octilo 3 -CHp.NH.CO- 3 Ms

41 — n-deoilo 3 -CHp.NH.CO- 3 Ms

42 — n-octilo 2
C0- 3 Ms

43
\

n-decilo 2 -CHp.NH.CO- 3 Ms

44 — n-octilo. 3 -CHp.NH.
c o -

4 Ms

45 — n-decilo 3 -CHp.NH.CO- 4 Ms

46 — n-octilo 2 —CHp.NH.CO- 4 Ms

47 — n-decilo 2 -CHp.NH.CO- 4 Ms
48 n-octilo 4 -CO.NH(CHp)pNH.CO-

4 Ms
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N3 1 2 A = A 1 2 R =R
Primer 
ligadu­
ra (a)

,(b)
A

Segunda
ligadura

(c)
í 2X =X

49 — n-decilo 4 -CO'.NH
(CHjp
NH.OO-

4 Ms

5o n-decilo 4 -CO.NH
(CHp)g
NH.CO-

4 Ms

5

10

(a) ligadura del anillo piridina izquierdo a A^ en ía 
fónmfla como se muestra al comienzo de la tabla.

(b) cuando A no es simétrico, debe leerse como de iz­
quierda a derecha en la fórmula al comienzo de la 
tabla.

(c) la ligadura de A al anillo piridina derecho en la 
fórmula es como se muestra al comienzo de la tabla.

(d) Ms = me tanosulf onato.
(e) el grupo metileno se encuentra vinculado al átomo 

de nitrógeno de la piridina y el grupo NH se enouen 
tra vinculado a R.

Na
Condiciones de reacción

p .f .  (se)Temperatura(ac) Tiempo
(minutos)

Aditivo

1 12o 5 - 162-165
2 120 5 - 190-192
3 155 10 - 265-267

(descomposición)
4 120 10 -* 61-63
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Condiciones de reacción ' * w *Na Temperatura
SC

Tiempo
(minutos)

Aditivo * * a *

p.f. (SC)

5 12o 10 — 78-81 *
6 12o 15 - 87-89 '7 130 15 - 83-868 130 30 - 2oi-2o5
9 130 10 - 315-317

10 130 10 - 236-238
11 14o 1 - 255

(descomposición)12 140 60 - 210-211
13 135 60 - 189-192
14 125 2o - 173-176
15 125 20 — 196-19816 135 30 204-208
17 130 7 - 97-9918 13 o 10 - lo9—112
19 130 10 - 1 2 0 ^
20 95 5 - 248-25021 13 o 5 - 224-22922 130 4 - 273-276
23 13 o 6o *** 228-231
24 14o 5 - 193-198,5
25 130 5 - 233-23426 195 lo Di^(b) 239,5-244
27 18o 5 nitro- 239—24328 170 5 benceno 202-204,5
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Condiciones de reacción
NS Temperatura

se
Tiempo
(minutos)

Aditivo P.f. (SC)

29 160 5 - * 186-190
30 150 5 - 203-206,5
31 160 5 - 101-103
32 16o 5 - 109,5-110,5 -
33 140 20 nitro-

benceno
No cristalino

34 150 1 - 98-100
35 16o 15 - 131-134
36 13o 15 DIE 157-160
37 14o 30 DIE 168-171
38 130 30 DIE 150-152
39 130 30 DIE 166-168
4o JL4*0 3o DIE 68-69
41 140 3o DIE 167-169

- 42 130 30 DIE 158-160
43 130 3o DIE 123-125
44 130 3o DIE 167-170
45 130 6o DIE 62-64
46 14o 30 DIE 171-174
47 130 30 DIE 89-92
48 160 30 DIE 167-168
49 165 30 DIE 174-176
50 16o 6o DIE 59-61

(a) punto de fusión aproximado, compuesto muy higroscópico 
(h) DIE es di-isopropiletilamina.

\J1
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Ciertas de las piridinas no cuaternizadas, 
en donde es una ligadura que contiene amida, emplea 
das como material de partida para los anteriores com­
puestos, son novedosas, y pueden obtenerse mediante el 
siguiente proceso que ejemplifica la preparación de la 
piridina no cuatemizada como material de partida para 
los compuestos 40 y 41t

Se agregó 14,15 g de cloruro de nicotinoi 
lo durante 10 minutos con agitación, y enfriamiento en 
un baño de hielo, a una solución de loy8 g de 3-aniñó­
me tilpiridina y 1 0 ,1 g de trietilamina en 50 mi de cío 
ruro de metileno. Luego de completarse la adición, la 
mezcla fuá agitada a temperatura ambiente durante 1 ho 
ra, diluida en 100 mi. de agua y el producto fuá aísla 
do desde la fase orgánica por evaporación del solvente. 
El producto crudo fuá recristalizado desde acetato de 
etilo, p.f. 104-10&2C.

De manera similar se prepararon los si­
guiente^ materiales de partida empleando los cloruros 
ácidos y compuestos aminos apropiados:

Material de partida para 
los compuestos Nos# p.f. ( a c )

27 290-292
28 236-238

29, 30 232-235
31, 3a 161-164
34 196-200,5
35 184-185,5
38, 39 163-166
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Material de partida para 
los compuestos Nos. p .f .  (se)

4o y 41  ̂ 104-106
42, 43 75-78
44, 45 78-80
46, 47 83-85

El material de partida constituido por pi 
ridina no cuaternizada para el compuesto 32 es también 
un compuesto novedoso y puede también ser preparado de 

5 la siguiente manera:
Se mezclaron l o , 8 g de 3-aminoinetilpiridi 

na y 1 0 ,7 g de difenilcarbonato, se calentaron conjun­
tamente a 1403C durante 5 minutos, y la mezcla fuá en­
friada y agitada con éter. El producto se filtré, la- 

10 vé con agua limpia y se recristalizé desde acetato de
etilo, p.f. 130,5-133,530.
Ejemplo 2

Se repitió el proceso descripto en el 
Ejemplo 1, empleando los derivados de bis-piridina y 

15 agentes cuateraizantes adecuados, para dar los siguíen
tes compuestos:

1 2 2 ^(x \x  )
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Na ,1_,2 A ̂ A 1 2 R =R Primer A3(b) Segunda -I* 2 K-=Xligadu ligadu- 7ra (a) ra (c)
51 -CHpCO. 

NH- (d) n-ootilo 4 -CHg+CHg- 4 ' c i
52 -CHpCO.

NH-
n-decilo 4 -CHg+CHg- 4 01

53 - n-nonilo 4 -cm cu - 4 (e)
54 3,5,5-tri-

metilhexi-lo
4 -CH:CH- 4 Ns

55 - n-deoilo 4 -CO.NHNH.CO 4 Ms
(CHp)^CO.NHNH.00-^

56 - n-dacilo 3 -CO.N N.CO- 3 Ma./
57 -CHpCO. n-octilo 3 -CO.pf \ . c o - 3 ClNH- \— /
58 -CHpCO. n-deoilo 3 -OO.íf ^N.CO- 3 ClNH- \— /
59 —OHpOO * 

NH- ''n-dodecilo 3 -CO.N^f.CO- 3 Cl
6o - n-decilo 3 -CO.NHNH.CO- 3 Ms
61 n-deoilo 3 -CO.NH(CHp), 

NH.CO- ^ 3 Ma

62 - n-decilo 3 w-CO.NH NH.CO- 3 Ms
63 - n-decilo 3 -CO.NH^^)-

NH.CO-
3 Na

64 - n-decilo 3 c o .m - 3 Ms
65 - n-decilo 3 -NH.CO.NH(CHp) i 3 Ms

NH.CO.NH- 3.
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Na 1 2A =A 1 2R =R primer 
ligadu 
ra (a)

Segunda 
ligadu­
ra (c)

-̂ 1 '^2

66 - n-decilo 3 -NH.CO.NH(CHp)
NH.CO.NH-

^ 3 '-^Ms

67 — n-decllo 3 -NH.CO.NH(CHp)
NH.CO.NH- 6 ^ Br

68 n-decilo 3 -CIIpNH.CO.NH
(CHp)--NH.CO.
NHCHg

3 - Br

69 - n-nonilo 3 -NH.CO.NH— 3 MB
70 - n-decilo 4 -NH.CO.Mi- 4 Ms
71 - undec-10-

enilo
3 -IHÍ.CO.NH- 3 Ms

72 -OHpCO.
NH-

n-oetilo 3 -NH.CO.NH- ' 3 01

73 -CBLCO.
NH-

n-decilo 3 -NH.CO.NH- 3 C1

74 -CHpCO.
NH-

n-dodecilo 3 -NH.CO.NH- 3 Cl

75 - n-decilo 3 -NH.CO.NHCHp- 3 Ms
76 - n-deoilo 3 -NH.CO.NHCHg- 4 Ms
77 - n-decilo 3 -NH.COCHoCO.

NH-
3 Ns

78 - n-decilo 3 ^H.CO(CHpX 
CO.NH- ^

3 Cl

79 — n-decilo 3 -NH.COfCHph 
CO.NH- ^

3 Ms

80 — n-nonilo 3 -NH.COfCHph
CO.NH-

3 Ms

8l 2-hexiloxi
-etilo

3 -NH.CO(CHp), 
CO.NH- ^

3 Ms
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ys 1 2 A =A 1 2 R = R Primer 
ligadu 
rn (a)

Segunda 
ligadu­
ra (c)

1 2 x = x

82 - n-decilo 4 -NH.CO(CHp). 
CO.NH- ^

4 " Ms

83 -CHpCO.
NH-

n-oetilo 3 -NH.COÍCHj . 
CO.NH-  ̂^

3 /OI

84 — undec-lo-
enilo

3 -NH.OO(CHg). 
CO.NH- ^

3 na

85 -CHpCO.
NH-

n-decilo 3 -m.CO(CHp), 
CO.NH- ^

3 C1

86 — n-decilo 3 -NH.COÍCHpL 
CO.NH- ^

3 C1

87 — n-decilo 3 -NH.COfCHp);
CO.NH-

3 Cl

88 — n-decilo 3 ^fH.C0 (CHp)6
C0.NH-

3 Ms

89 — n-decilo 4 -NH.CO(CHp). 
CO.NH- °

4 Ms

9o — n-decilo 3 -NH.CO(CIIp)- 
CO-NH- '

3 Ns

91 - — n-decilo 2 -NH.OOÍCHpU
CO.NH-

2 Ma

92 2-(2-buto 
xietoxi)" 
etilo

3 -NH.C0(CHp)o
CO.NH-

3 Ms

93 - n-decilo 4 -CH NH.CO(CHp) 
CO.NHCHg- *2 ^ Ms

94' — n-decilo 3 -NH.COO(CHp)p
0C0.NH-

3 Ms

95 n-decilo 3 -IH.COO(CHg)- 
0C0.NH- ^

3 Ms
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NB 1 2 A =A 1 2 R =R Primer 
ligadu 
ra (a)

,3 (b ) Segunda 
ligadu­
ra (c)

-1 ' 2 X.=X-

96 - n-decilo 3 -NH.COO(CHg)g
OCO.NII-

3 ' Ms

97 n-decilo 3 -NII.COOCHpC(CLHjpCII,-o c á .M  ^
3 ..Ms

98 n-decilo 3 -NH.CO/O
NH-

3 , Ms

99 3,5,5-tii
metilhaxilo

3 -NH.OO- 4 Ms

(a) la ligadura entre el anillo de piridina izquierdo y -
A es como se muestra en la fórmula al comienzo de 
la tabla. <

(b) cuando A no es simétrico, debe leerse de izquierda 
a derecha en la fórmula al comienzo de la tabla.

(c) ligadura entre A*̂ y el anillo piridina derecho como 
se muestra en la fórmula al comienzo de la tabla.

(d) el grupo metileno está vinculado al átomo de nitró­
geno de la piridina, y el grupo NH está vinculado a 
R*

(e) na es metanosulfonato.
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Na
Condiciones de reacción t

p.f. (ac)Temperaturaac Tiempo
(minutos

Aditivo

51 110 15 — 237-23952 110 15 - 261-266
53 140 10 - 255
54 125 2o - 200-250 '
55 16o 30 - 165-168
56 130 10 - 212-214
57 12o 20 - 238-239,558 l io 30 tolueno 229-231
59 l io 30 tolueno 224-228
6o 175 5 - 1¿8-171
61 15o 15 - 122-125
62 16o 10 - 112-114,5
63 16o 15 - 128-130
64 195 10 - 210,5-212,5
65 18o 15 - 95-98
66 200 2 - 114-116
67 140 30 - 193-194
68 140 150 - 91-95
69 145 5 - 202-206
70 140 5 - 100-104
71 150 2 - 2oo-2o3,5
72 100 15 - 250-252
73 105 15 - 250-253
74 loo 15 - 258-260
75 18o 30 — 95-98
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Condiciones de reacción
N2 Temperatura

2C
Tiempo
(minutos)

Aditivo P.f. (20)

76 18o 20 —  ' 110-113
77 16o 10 - 142-144,5
78 150 60 sulfolano 214,5-216,5
79 140 10 - 154-155
8o 130 lo - 197-199
8 l 140 5 - 156-159 ;
82 140 . 5 - 120-123
83 16o 5 - 225-228
84 16o 2 - 196,5-197,5
85 130 15 - 228-230
86 165 12o sulfolano 

+ DIE(a)
116-120

87 150 6o sulfolano 213-214,5
88 140 5 - 93,5-94,5
89 140 10 - 83-85
90 140 10 - 90
91 190 15 - 134-136
92 150 15 - 72-74
93 155 5 - 197-199
94 18o lo - 162-166
95 18o 30 - 97-99
96 140 10 - 137-139
97 155 lo - 134-137
98 145 15 - 110-112
99 140 30 DIE 90-93
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(a) DIE es dl-isopropiletilamina. -
(A) Ciertas de las piridinas no cuatemizadas, en

3donde A es un vinculo que contieno amida, empleadas pomo 
material de partida para los anteriores compuestos,,son 
novedosas y pueden obtenerse a partir de la reacción* de 
una amina apropiada y de un cloruro ácido apropiado me­
diante el procedimiento desoripto en la última parto del 
ejemplo 1 . * ; .

Material de partida para 
los compuestos Nos.

'

p.f. (se)

55 275-278
58 198-199,5
62 160-163
63 301-303
64 304,5-308
7o 189-191

221-224,5
78/79 190-192,5
82 280-281

86 2o6-2o8,5
87/88 171,5-173,5
89 199,5-201,5
90 158-160
91 133,5-135
93 139-141
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(B) Ciertas otras de las plridinas no cuater- ̂ - * * nizadas, eíi donde A es un vinculo que contiene ureido,
utilizadas como material de partida para la preparación 
de los anteriores compuestos, son novedosas y pueden,

5 ser obtenidas de la siguiente manera:
Una solución de 1,68 g de di-isocianato 

de hexametileno en lo mi de tolueno se agregó a una'so 
lución de 1 ,8 8 g de 3-aminopiridina en 18 mi de tolue­
no y la mezcla se calentó en bailo de vapor durante .10 

10 minutos. La mezcla fuá enfriada y el producto filtra­
do, lavado con tolueno y secado, para dar l,6-bis/3-( 
pirid-3-il)ureido?h.exano, p.f. 197-199aC, que constitu 
ye el material de partida para el compuesto 67.

De una manera similar, empleando 3-amino- 
15 metilpiridina en vez de 3-aminopiridina, se obtuvo el 

material de partida para el compuesto 68, l,6-bis/3-( 
pirid-3-ilmetil)ureidg7hexano, p.f. 223-225SC.
(C) Ciertas otras de las piridinas no cuater- 
nizadas en donde es un vinculo conteniendo ureido o

20 uretano, empleadas como materiales de partida para la
preparación de los anteriores compuestos, son novedosas 
y pueden obtenerse de la siguiente manera:

Una solución de 0,535 g de tetrametilene- 
diamina en lo mi de tolueno se agregó con agitación y 

25 enfriamiento a una solución de 1,4-6 g de isocianato de
3-piridilo en 15 mi de tolueno. La mezcla fuá agitada 
hasta que la reacción se completó y el producto fuá 
filtrado, lavado con tolueno y cristalizado desde eta- 
nol para dar 1 ,4-bis/3-(pirid-3-11)ureido/hexano, p.f. 

30 218-2199c, que constituye el material de partida para



el compuesto 6b. ...
* * 'De manera similar, empleando el isociafia.*- 

to apropiado y la amina, diamina o diol apropiado,,Se 
prepararon los siguientes materiales de partida:

Material de partida para 
los compuestos Nos. p.i. (ac) ^

65 198,5-199,5
75 16o-l6 l
76 183-184,5
94 191-192
95 189-190
96 167-169
97 183-185
98 142-144

Ejemplo 3

Se repitió el proceso descripto en el Ejem 
pío 1 empleando los derivados de bis-piridina apropia­
dos y los agentes cuatemizantes también apropiados, 
para dar los siguientes compuestos

, 1 , 2,2*(X .X ) e
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Na 1 2 A -**-A 1 2 R =R primer 
ligadu 
ra (aj

^ 6 ) Segunda 
ligadu­
ra (c)

"1* 2 xr=x

100 - n-decilo 3 -m-I.C0CII=CHC0.
(d)NII- ^

3

101 - n-octilo 3 -NH.00(0H 0 
CHPpCO.NH-

3 . -Br

102 — n-decilo 3 -NH+COCHgOCHg
CHgOCHgCO.NH-

3 '. .-gy

103 n-decilo 3 -NH.CO/b(CHp)r
y^OCO.NH-

3 Me

104 — n-decilo 3 -m.COOÍOHg)^
NH.GO.mi-

3 ns

105 - n-decilo 2 -NH(CHp)pNH- 2 Ma
106 - n-decilo 4 -NH(CH^),NH- 4 Br
10? - n-decilo 2 -NH(CHp)^NH- 2 Ma
108 - n-decilo 3 -0(CHg)^0- 3 Br
109 - n-decilo 3 -OÍCIIg)^- 3 Br
110 - n-decilo 3 -OÍCI^ipO- 3 Br

5

3(a) ligadura del anillo piridina izquierdo hasta A
como en la fórmula que se muestra al comienzo de
la tabla. .3(b) cuando A no es simétrico, debe leerse de izquier 
da a derecha en la fórmula al comienzo de la ta­
bla.

(c) la ligadura A al anillo piridina derecho como en 
la fórmula al comienzo de la tabla.

(d) t indica un doble vínculo trans.
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(e) Ma es metanosulfonato.
Los derivados de piridinas no cuatemiza- 

dos empleados oomo materiales de partida en la prepara 
ción de los compuestos 100 y 101 son novedosas, y.pue­
den ser preparados mediante el proceso descripto en la 
última parte del Ejemplo 1, teniendo puntos de fusión 
de 321,5-322,530 y 117-11930, respectivamente.

Los derivados de piridina no ouaterniza- 
dos empleados como materiales de partida en la prepara 
ción de los compuestos 103 y 104, son novedosos,.pue­
den ser preparados mediante el proceso descripto en 
(0) del Ejemplo 2, y tienen puntos de fusión de 121- 
123ac y 194-194,530, respectivamente.

El derivado de piridina no cuatemizado 
que se emplea como material de partida en la prepara­
ción del compuesto 109 puede ser obtenido de la siguien 
te manera:

Se agregó en porciones 1, 32 g de hidruro 
de sodio, bajo una atmósfera de nitrógeno durante 30 mi 
ñutos, a una solución agitada de 2,85 g de 3-hidroxipi 
ridina en 28 mi. de dimetilsulfóxido seco enfriado a 
menos de 2530. Guando cesó la reacción, se agregaron 
3,66 g de 1,6-dibromohexano por gotas con agitación y 
enfriamiento, y la mezcla resultante fuá agitada duran 
te 3,5 horas más. La mezcla fuá vertida en hielo-agua 
y el producto precipitado fuá filtrado y cristalizado 
desde áter de petróleo (p.e. 6o-8oaC), para dar 1 ,6 -  

bis-pirid-3-iloxi-hexano, p.f. 8530.

De manera similar empleando los dibromu­
ros apropiados se obtuvieron los análogos butano (¡i.f.
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10

15

20

959C) y decano (p.f. 64sc), que constituyen los mat&-

sodio 2N se agregó luego. Se separó un aceite viscoso 
amarillo el cual fuá extraído en cloroformo. La.capa 
de cloroformo fuá lavada con agua y luego agí bada.con 
un exceso de ácido tolueno-p-suifónice acuoso, ge agro 
gó áter a fin de precipitar la sal tolueno-p-suifonato 
que fuá cristalizada desde una mezcla de acetona y ace 
tonitrilo, p.f. 127-1299C.

El sulfato se preparó de manera similar, 
p.f. 146-1473G .

El acetato (p.f. 67-692C) se preparó de 
manera similar, excepto que la nueva sal permaneció en 
la fase acuosa y se recuperó por evaporación del sol­
vente y cristalización del residuo desde acetona. 
Ejemplo 5

nan derivados de piridina como el obtenido mediante el 
invento y descripto en los anteriores ejemplos, por me 
dios convencionales como se indica a continuación, don 
de debe quedar entendido, el derivado de piridina en 
particular indicado puede reemplazarse por una cantidad 
equipotente de otro derivado de piridina obtenido tam­
bién mediante esta invento.
Pastilla

ríales de partida para los compuestos lo8 y lio, res--' 
poctivamente.
Ejemplo 4

La sal metanosulfondto, 3 g del compuesto 
32, fuá disuelta en agua y un exceso de hidráxido da

Pueden prepararse composiciones que contie

Una mezcla de 92,5 g de sacarosa, 1 g de
pooa

3o
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estearato de magnesia, 3 g de goma acacia, 3 mi de agua 
y 3 ,3 '- de suberamidobis(l-n-cloruro de deoilpiridihio) 
(0 , 5 g) es homogeneizada y comprimida para formar pas­
tillas duras tales que cada una pese 1 g, y contenga 5 

5 mg del derivado de piridina antibactérico.
Antiséptico

Se disuelven 0,5 g de 3,3'suberamidobis(l- 
n-decilpiridinio metanosulfonato) en 99,5 mi de agua 
destilada estéril, para dar una composición liquida 

10 apropiada para ser utilizada como un antiséptico.
Pasta para dientes

Se pregara una solución agitando o, 2 g de 
sacarina de sodio en 38,0 mi de agua purificada a la 
cual se agrega luego 4,0 g de isopropanol y 2o g de gli 

15 cerina (sorución I).
Una mezcla de 0,6 g de menta pipermita y 

0, 3 g de aceite de menta verde se agrega a 0 , 6 g de 
Pluronic.P75 (Pluronic es una marca registrada) segui­
do de 0 , 5 g de 4,4 '-glutaranidobis(1-n-decilpiridinio 

20 metanosulíonato) y se continúa la agitación hasta lo­
grar una solución homogénea (solución II).

La solución I se agrega lentamente a la 
Solución II con agitación, y luego se adiciona 1 g de 
Natrosol 250HH (Natrosol es una marca registrada), con 

25 tinuándose la agitación hasta completarse la hidración.
Una mezcla de 2o g de fosfato dicálcico, lo g de Meosyl
E.T., 1 g de dióxido de titanio y 1 g de gel de hidró- 
xido de aluminio seco se agrega luego y se continúa la 
mezcla hasta que se forma una pastilla suave y unifor- 

30 me.
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Descrita suficientemente la naturaleza del Invento, 

asi como la manera de realizarse en la práctica, debe hacerse 
constar que las disposiciones anteriormente indicadas son sus­
ceptibles de modificaciones de detalle en cuanto no alteren su 
principio fundamental.' También se hace constar que el invento 
corresponde a una solicitud de Patente presentada en Inglaterra 
con el n3 8071/71 de 29 de marzo de 1.971; acogiéndose por lo 
tanto a los beneficios que conceden los Convenios Internaciona­
les en vigor, siendo lo que constituye la esencia del referido 
invento por lo que se solicita Patente de Invención por 20 aEos 
en EspaHa, sobre: PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE DERIVADOS 
DE LA PIRIDINA; caracterizándose por lo siguiente:

16.- Procedimiento para la obtención de derivados de 
la piridina, que tienen de fórmula:

.(xlx2)2

*LRl A2R2

en la cual R*** y R2, que pueden ser iguales o distintos son 
individualmente uno de los radicales alquilo, alquenilo, al- 
coxialquilo, alcoxialcoxialquilo, alcanoiloxialquilo, o ariloxi- 
alquilo de por lo menos 6 y no más de 14 átomos de carbono, un 
radical fenilo o naftilo que contiene entre 0 y 3 átomos de 
carbono, o un radical alquilo con 1 a 3 átomos de carbono que 
se encuentra sustituido por un radical fenilo o naftilo que en 
si está sustituido por entre 0 y 3 átomos de halógeno o radica­
les alquilo o alcoxi con 1 a 6 átomos de carbono; A*̂ Y
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A son individualmente tanto una ligadura directa cuan
to un grupo ligante de la fórmula -OHgCO.NH- on don
de el radical metileno se encuentra unido al átomo dé

1 2  2 **nitrógeno de la piridina; (X .X ) representan ram;o 
dos monoaniones cuanto un dianión; y A^ os un grupo li
gante elegido entre:
1 . -(diglz-
2. -CH:CH-
3. "(CHg^OfCHg^-y siempre que ambas n sean distin

10 tas a Oy
4. -(CH2)^*N(C0R^)(CHg)^-, donde ip es un radical

elegido entre alquilo y arilo de hasta 10 átomos 
de carbono, y siempre que ajabas n sean distintas 
de 0,

15 5. -OH:CH.Y.CH:CH-
6. -C0.NHNH.C0(CHg)JC0)^.NHNH.C0-
7. -CO.NHNH.CO.Y.CO.NHNH.CO-

?. ' /"*"A-CO.NÍ )N.OO- 
-C0.NII^H2)yNH.00-9.

20 1 0. -CO.NHCHgCHgOOHgCHgNH.CO-
11. -CO.NH.Y.m.CO-
12. -(CHgl^TH.CO.Y.OO.NHÍCHg)^-
13. -(CHgl^H.CO.NH.Y.NH.CO.NHÍCHg)^-
14. -(OH2)^MH.CO.NH(OH2)yNH.OO.NH(CH2)^-

25 15. -(0H2)^NH.00(CH2)J00)^.NH(CH2)^-
-.(CH2)^H.C0CHg0CH200.NH(CH^)^- 
-(CHg) JÍH.C00.Z.0C0*NH(CHg)^- 
-(CHg)̂ NH.0000Hg0Hg0CH2CH20C0.NH(CHg)̂ -
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19.
20.
2 1.
22.

5 23.
24.
25.
26.
27.

10 28.
29.
en donde n está elegido entre o, 1 y 2; m es o a 12; x 
es 0 y 1; y es 0 asi como 2 a 6 ; z es 2 y 3; Y es un 
radical feniléno y naí'tileno y Z es un radical alquile

15 no tanto de cadena recta cuanto ramificada con 2 a 8

átomos de carbono; caracterizado porque comprende una 
de las siguientes reaociones:
a) la cuatemización de un derivado de piridina de la 
fórmula:

-(31*2) n+lOCO*NH( CH^)yNH.C00 (CHg)
-(OHgl^+iOCO.NH.Y.NH.COOÍCHg)^!-
^^)^OCO(CHg)yCOO(CHg)^-
-(CH2)^i0C0.Y.C00(CHg)^-
-(CHg)^NH.CO-
-NH.COCH=CHCO.NH-
-^H.CO(CHgOCHg) gCO.NH-
-qm.co/b (CHg) g 7^oco .NH-
-NH.COO(CHg)^NH.CO.NH-
-NH(CHg)^NH-
-0(CHg)̂ 0-.

20

25

A"
II

con un agenta cuatemizante así como agentes cuaterni-
zantes (R̂ A***).X̂ , (R^).X ^ y (R\***)(R^).(xV) don 1 2  3 1 2de A t A , A , R y R  tienen los significados anterior 
mente expresados, y x \  X^ y (X^.X^) son radicales deiú 
vados de los ácidos nx\ HX^ y Hg(X^.X^) respectivamen 
te, que son ácidos fuertes;
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b) la cuaternización da un derivado de, piridina de la. * 
fórmula:

2 2 4con un agente cuaternizante derivado de (R A )-X y don 
5 da A***, A^, A^, R^, R^, X***, y tienen loe significa­

dos definidos anteriormente;
c) para aquellos compuestos en donde el grupo ligante 
A^ contiene por lo menos una ligadura amida, la reac­
ción de un ácido monocarboxilico de la fórmula:

V *

10 C00H. (x^) e
IV

asi como un derivado reactivo del mismo, con un compues 
to adecuado tanto monobásico cuanto dibásico, asi como 
la reacción de una amina de la fórmula:
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con un ácido tanto monocarboxilioo cuanto dicarboxlli-.
co adecuado, o un derivado reactivo del mismo, indistin

1 1 1tamente, y en donde A , R * X y n tienen los signifi­
cados anteriormente definidos;

5 d) para aquellos compuestos en donde el grupo ligante
A^ contiene por lo menos una ligadura úrea, la reacción 
de una amina de la fórmula V con tanto un monoisoci-aha 
to como un di-isocianato, asi como la reacción de uñ- 
isocianato de la fórmula:

(CHg)^.NCO. (X"*l ^
VI '

1 1 1en donde A , R , X y n tienen los significados ante­
riormente expresados con un compuesto adecuado tanto 
monobásico cuanto dibásico;
e) para aquellos compuestos en donde el grupo ligante

15 A contiene una ligadura úrea y que son simétricos, la
reacción de un compuesto amino de la fórmula V donde
A*̂*, R-̂ , y** y n tienen los significados anteriormente
expresados, con un compuesto carbonilo de la fórmula 
4 4(R )2*C0, en- donde R está elegido entre un átomo de 

2o cloro, un radical alcoxi inferior y un radical fenoxi;
/r? /T) para aquellos compuestos donde el grupo ligante A

contiene dos ligaduras uretano, la reacción de un com­
puesto amino de la fórmula V con un áster de bis-cloro 
formato adecuado, asi como la reacción de un áster cío 

25 roformato de la fórmula:

10
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O.COC1 ( A  3

VII

1 1 1en la cual A , R , X y n tiene los significados defi­
nidos anteriormente con un compuesto dibásico adecua­
do;
g) para aquellos compuestos en donde el grupo ligante 
3A contiene dos ligaduras uretano, la reacción de un 
compuesto hidróxido de la fórmula:

(OHg)..on (X^) 3
VIII

con un di-isocianato adecuado, asi como la reacción de 
un isocianato de la fórmula:

(CHg)^NCO (x^) 3
IX

con un compuesto di-hidróxido adecuado, en donde A *
R , x y n tienen los significados anteriormente expre 
sados;
h) para aquellos compuestos en donde el grupo ligante 
A^ contiene al menos una ligadura olefinica, la reac-



ción de una sal activada de metilpiridinio de la fórmula:

X

en la cual A*̂ , R-*- y X*** tienen los significados definidos 
anteriormente, con una monoaldehida o dialdehida indis- 

5 tintamente, adecuada;
luego de lo cual en caso deseado el producto asi obteni­
do y que contiene uno de los aniones (X^)G, (X*)0 y 
(X?*.x2)2Q se convierte aun compuesto correspondiente 
que contiene un anión diferente (X^) Q  (X^) O  y 

10 (X^.X^^O mediante basificación del mismo seguida por
reacción del producto basificado con uno de los ácidos 
HX*-, HX2 y HgOp-.x^) en donde x\ 3?, X^ y tienen los 
significados definidos anteriormente, asi como mediante 
una resina de intercambio iónico, pero excluyendo aquellos 

15 compuestos en los cuales R*̂  y son individualmente un
radical bencilo; A y A son individualmente una ligadura 
directa; (X?*.X^)^Q representan dos monoaniones o un 
dianión; y A^ es un grupo ligante de fórmula -CH:CH-.

2^.- Procedimiento según la reivindicación is, 
20 caracterizado porque se realiza calentando conjuntamente

el derivado de piridina y el agente cuatemizante.
38.- Procedimiento según la reivindicación 28, 

caracterizado porque incluye un solvente que mejora las 
solubilidades mutuas de los reactivos asi como modera la



5

10

15

46.- Procedimiento según la reivindicación 
36, caracterizado porque el solvente se elige entre nitro 
benceno, sulfolano y tolueno.

56.- Procedimiento según la reivindicación 
26, caracterizado porque inoluye una amina terciaria.

66.- Procedimiento según la reivindicación 
56, caracterizado porque la amina terciaria es di-iso- 
propiletilsmina.

76.- Procedimiento para la obtención de de­
rivados de la piridina, tal y como queda sustancialmente 
descrito en la presente Memoria.

Esta Memoria consta de 44 hojas escritas a 
máquina por una sola cara.

Madrid,
39

IMPERIAL CHEMICAL INDUSTRIES LIMITED.

j, 60MEZ ACEBO Y M3HEY p. pmwb) !* Gw!<
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