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Case ,:/j;j%

El invento concierne 4 nuevos derivados

de piridina de la formula genersl I

en donde A significa un grupo hidroxilo, un atomo
de cloro, un grupo alcoxi con 1 & 1O &tomos de car—
bono, un grupo dimetilaminoetoxi o dietilaminoeto-
X1l y R significa un dtomo de hidrogeno, un Zrupo
alcohilo con 1 a 4 atomos de carbono, un radical
piridilo o fenilo /que puede estar sustituido por
grupos cloro, hidroxilo o nitrg7, asi como & pro=-
cedimientos pera la preparacion de ¢stos.

Los compuestos de acuerdo con el invenw

to pueden ser preparados por medio de nitracidn de

~.2.-
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compuestos de la formula general II

lol/l/KNk II

en donde A y R tienen los significados arriba indi
cados, de manera de por si_conocida, por ejemplo
por reaccion con una mezcla de acido n{trico con~
centrado y dcido sulfirico concentrado a tempera-
turas entre + 2080 y - 209C.

Los nuevos productos intermedios de la
formula IT pueden ser preparados por ejemplo de
acuerdo con los siguientes modos de procedimien~
to:

1) De acuerdo con, o anglogamente a, los
datos de Arch. Pharm. 297/79647, 42 y siguientes
se prepara una cetona alfa,beta-inssturada de la
formula _
lLo:u."'CH’-‘-CI‘I--C--'.R

. e 1]
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y ésta se condensa, analogamente a los datos de

Chem. Ber. 90 /79577, 711, con una sal de piri-

dinio de la formula

5
0
n o .
L 0, o
H2N - C~-CH -N :> X
‘ Iv
10 en la que X significa haldgeno, preferiblemente

cloro. En este caso resultan compuestos de la fég

mula general

OH
15 E?—H /J AN
o/ -
v
R
20 2) Se hacen reaccionar compuestos de la

formula III, de acuerdo con los datos de Chem. Ber.

103 /79707, 322, con sales de piridinio de la for-
aula e
0 ,
- 25 rloc - ¢y - 77 N\ X@
. \ .

6.9.72 -4 -
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1
en la que R significa el grupo metilo o etilo ¥y

X significa halogeno, preferiblemente cloro, en
presencia de NH4OAc en un disolvente apropiado,
preferiblemente acido acético glacial o etanol. Por
5  este camino también se obtienen los compuestos de
la férmula V.
3) Se hace'reaccionar una base de Mannich

de la formule

10 _
[ 1 -
<;;J-S - CH2-0H2 Z VII
1]
0
en la que Z significa un grupo amino secundario, por
15 ejemplo dimetilamina o piperidina, con una sal de
piridinio de ls formule VI en las condiciones espe-
cificadas en el apartado 2), y se obtiene el com-~
puesto de la £ormula
20
] VIIT
Ve
25 4) Se condensa 2-acetilfurané con un piri

6.9.72 - -5 -
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dinaldehido (de acuerdo con la solicitud de patente
alemana P. 20 01 819.3) en presencia de acido per-

clérico y se obtienen las cetonas de la formula

5
m ¢ CH—CH—i‘/ |
O~ N IX
0 .

10 Estas pueden ser sometidas a ciclisacion,
de acuerdo con los métodos descritos en los aparta-
dos 1) y 2), con las sales de piridinio IV o VI:pa-
ra formar compuestos de la formuls

15

X
OH
20

5) Ayudandose del método descrito en el
apartado 1) se condensa 2-acetilfurano con aldehi-
dos alifdticos y aromiticos (con excepcion de los

25 piridinaldehidos citados en el apartado 4) para for-

6.9.72 -6 =~
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mar compuestos de la formula

XI

en la gue R2 tiene el significado de R, con la ex-
cepcidn de que R? ho debe representar H ni 2-, 3-
10 6 4- piridilo.

Los compuestos de la formula XI pueden
ser sometidos a ciclisacidn, de modo correspondien
te a los modos de procedimiento 1) y 2), con las
sales de piridinio IV o VI, para formar el compues-

15 to
,Rz
4

[_O—J AN | » -

OH
20

Los compuestos de la formula II, en don~

de A significa un grupo OH, aparecen en dos formas

25

6.9.72 -7 -
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tautdueras (formulas generales ITa y IIb).

. R R
ﬁ /\]/
; \
@ NN oy @ \:;,N/[ ™0
H
ITa ITb

De acuerdo con.métodos usuales de modo
genersl se pueden preparar a partir de estos los
compuestos de la formula general II.

6) Se hace reaccionar la mezcla de tautd
meros de los compuestos IIa y IIb con agentes de
cloracion, preferitlemente POClS’ a'temperatura
elevada, preferiblemente entre 1002 y 1802C (bajo

presidn), y se obtienen compuestos de la férmula

R
< |
' M [ XIII
0 01
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7) Se hacen reaccionar compuestos de la

formula XIII con alcoholatos de metal alcalino, pre-

feriblemente alcoholatos de sodio de la formula

3 3

R°ONa, en la que R™ significa un radical alcohilo

con 1 a 10 stomos de carbono, el radical dietilami-

noetilo o el radical dimetilaminoetilo. En este ca-

S0 la reaccion se efectis convenientemente en un
disolvente & temperatura elevada (80-2009C). En ca-

3OH en ex-

lidad de disolvente, ademds del alcohol R
ceso, en el cual R3 tiene los significados indica-
dos, son apropiados también otros disolventes iner-
tes, por ejemplo acetonitrilo, tolueno, dimetilfor-
memida y dioxano.

En el caso de disolventes de bajo punto'
de ebullicidn puede ser“neoesario llevar a cabo ls

reaccion en un adecuado recipiente de presidn.

En este reaccion resultan los compuestos

R
W | XIv
N RN o3

3 .. © e
en donde R” tiene los significados arriba indica~

-9 .
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dos,

Los nuevos compuestos de 1l formula I
tienen efecto antimicrobiano y poseen s0lv wna pe=-
quefia toxicidad. Son apropiados en tratamlento por.
via interna y externa para combatir bacterias, hon
g0s y protozoos y se caracterizan en parte por un
amplio espectro de efecto.

Es especialmente digno de mencidn el efec-
to de los preparados contra bacterias gram-negativeas.
Por lo tanto, las sustancias son apropiadas para
combatir infecciones de ia zona intestinal y de la
zona urogenital.

Para le administracidn por via externs
son apropiados especialmente los compuestos de la
formula general I en donde el radical R significa
un grupo alcohilo, especialmente el grupo metilo.
Administrados por via interna, manifiestan un efec-
{0 especialmente bueno compuestos en los cuales
R significa el radical piridilo. Entre éstos se ha
de resaltar especialmente la 4-(5-nitro-2-furil)-
~6-(2-pirido)-2-(1H)-piridona.

Para la aduinistracion terapeutica, los
compucstos de acuerdo con el invento son transfor-
mados de merera usudl en los preparados galénicos

habituales; por ejemplo tabletas, capsulas, grageas,

- 10 -
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pomadas, gotas, tinturas, polvos para espolvorear,
ete.

Tabletas adecuadas pueden obtenerse, por
e jemplo, mezclando la o las sustancias activas con

sustancias auxiliares conocidas, por ejemplo agen-

. tes diluyentes inertes, tales como carbonato de cal-

cio, fosfato de calcio o lactosa; agentes disgre-
gantes, tales como fecula de maiz o dcido alginico;
aglutinantes, tales como almiddn o gelatina; agen-
tes lubricantes, tales como estearato de magnesio'
o talco; y/o agentes para lograr el efecto de libe-
racion retardada, tales como carboxipolimetileno,
carboximetilcelulosa, acetato-ftalato de celulosa
o poli(acetato de vinilo). .

las tabletas pueden consistir también en
varias cepas.

De modo correspondiente puefen preparar-
88 grageas revistiendo nicleos preparados anélogg
mente & las tabletas con azentes utilizados usual-
mente en revestimientos para grageas, por & jemplo
colodidn o goma laca, gome ardbiga, talco, didxido
de” titanio o azdcar. Para lograr un efecto Qe 1libe
racion retardada o para evitar incompatibilidades,
el nicleo puede consistir también en varias capas.

Ds igual modo también la envolvente de grageas, con

- 11 -
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el fin de lograr un efecto de liberacion retarda-
da, puede consistir en varias sustancias, pudiendo
ser utilizadas las sustancias auxiliares arriba ci-
tadas en el caso de las tabletas.

Zumoa de las sustancias activas de acuer-

_do con el invento pueden contener adicionalmente

también un agente edulcorante, tal como sacarina,
ciclamato, glicerina o azucar, asi como un agente
me joradoxr del sabor, por ejemplo sustancias aromé-
ticas, tales como vainillins o extracto de naranja.
Pueden contener, ademas de ello, sustancias auxilia-
res de suspension o agentes espesantes, tales como
carboximetilcelulosa sddica, agentes humectantes,
por ejemplo productos de condensacion de alcoholeé
grasos con o0xidc de etileno, o sustancias protecto~
ras tales como para-hidroxibenzoatos.

las capsulas que contienen una o varias
sustancias activas pueden ser preparadas, por ejem
plo, mezclando las sustancias activas con excipien
tes inertes, tales como lactosa o sorbita, y encap
sulando en cépsulas de gelatina.

Supositorios apropiados pueden ser prepg
rados por ejemplo mezclando cor excipientes previs
tos para ello, tales como grasas neutras o polieti-~

lénglicol o derivedos de éstos.

- 12 -
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Los siguientes Ejemplos explican el in-
veuto, pero sin limitarlo en su extensidn.
1.~ Tabletas,
4= (5~nitro~2~furil )~6-(2-pirido)-2-(1H)=

piridona : 100,0 g
Fécula de mafz 125,0 g
Lactosa o 85,0 g
Acido sii{cico coloidal - 5,0 g
Almiddn soluble 8,0 g
Estearato de magnesio _ 2,0 g

325,0 g

Preparacion:

La mezcla de sustancia activa, lactosa y
110 g de la fécula de mafz es granulada con la so-
lucidn en agua del 2lmiddn soluble. A partir del
granulado, después que se hubieron mézclado con €l
los restantes componentes, se comprimen tabletas
con un didmetro de 10 mm y un peso individual de
325 mg.

2.~ Grageas.
4~ (5-nitro-2-furil )~6-(2-pirido)-2-(1H)~

piridona : 100,0 g
Lactosa ' _ 50,0 g
Féeula de Haiz - 60,0 g
héido silfcico coloidal 3,0 8

- 13 -
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Alwiddn soluble 5,0 g
Estearato de magnesio 2,0 g
Sacarosa 50,9 g
Talco 42,0 g
Goma ardbiga 5,0 &
Dioxido de titanio 2,0 g '
Colorante ' 01 g
320,0 g

Preparacion:

La mezcla de la sustancia activa con lac-
tosa y 50 g de la fécula de maiz es granulada con
la solucion del almiddn soluble. A partir del gra-
nulado, despues de gue se hubieron mezclado con &1
la fécula de maiz restante, el dcido silfcico coloi-
dal y el estearato de magnesio, se comprimen nacleos
de grageas de 9 mz de didmetro y 220 mg de peso in-
dividual. Estos nicleos pueden ser grageados de la
manera ustal utilizando las demés sustancias auxi-
liares.

3.~ Suspensiones.

6~ (5-nitro-2-furil)-2-(1H)-piridona 5.0 8,
Sacarosa 7 -426:0 g
Carboximetilcelulosa sddica '~2;O g
Glicerina : - . 5,0 ¢
Sustancia aromética, '  c.s.
Agente de censervacidn CeSe
Ague, desmineralizada hasta 100,0 g
T L4 -
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Preparacidn:

Ia mezcla triturada de sustancia activa,
carboximetilcelulosa sodica y glicerina es incor-

. . . !
porada con agitacidn en la solucion en agua de la
sacarosa y del agente de conservacion. Después del
hinchamiento se homogeneiza y se agrega la sustancia
LW

aromatica.

4.~ Tabletzas para chupar.

6-(5-nitro~2-furil )-2-(1H)~piridona 5,0 g
Giucoss monohidratada 380,0 g
Secarosa er forma de polvé - 200,0 g
Acido estedrico 15,0 g

- Preparac iont

La mezcla de sustancia activa, gluco=a
menohidratada y sacarosa en forma de polvo es gra-~
nulada con la solucidnrde dcido estearico en 60 g
de stanol, y el granulado es comprimido para formar
tebletas de 13 mm de didmetro y 600 mg de peso in-
dividual. '
5.~ Tintura

4~ (5-nitro-2~furil )~6-netil-2~(2-dietil~

aminoetil )~-piridina _ 2,0 g
Etanol 70,C g
Glicerina 10,0 g

Cremophor EL ' 2,0 g

- 15 -



Mezcla de perfumes

Agua desmineralizada

.’
Prenaracion:

La mezcla de perfumss, el Cremophor EIL
5 y la sustancia activa son disveltos ez etanol, y
luego se afiade con lentitud le mezcia de glicerinse
¥y agua.
6.~ Pomada..

4= (5-nitro=~2-furil)~6-metil-2- (2~dietil~

10 aminoctil )-piridina 2,0 g
Vaselina ' 35,0 g
Aceite de parafina 12,0 g
Ceresina 5,0 g
Cremophor FM recienteuwente preparado 3,0 g

15 era de lana 4,0 g
Agente de cunservacidn : CeSe
lezcla de perfumes CeSe
Agua desmineralizada pasta 100,0 g

Preparacidn:

20 La mezcla de la sustancia activa finamen=
te dividide con el aceite de parafina es incorpora
da en la mezcla, celentada a 702C, de vaselina, ce
resine, Cremophor F¥ recientemente preparado y ce-
ra de lana, luegc se afiade la solucion, también og

25 lentada a 709C, del agente de conservacion en agua.

6.2.72 - 16 ~
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Finalwente la pomada es homogeneizada, perfumada y

agitada en frio.

7.~ Crema elirzinable por lavado

4 (5enitro=2-furil }~6-netil-2- (2-dietil-

5 aminoetil )~piridina 2,0 g
Alcohol estearilico 10,0 g
Vaselina amarilla 15,0 g
Cera amarilla ' 5,0 g
Monoestearato de glicerina 3,0 ¢

10 Esperma de ballena 5,0 g
Cremophor O ' 1,0 g
Glicerina : : 10,0 g
Azente dé conservacion CeSe
Mezcla de perfumes  Ces.

15 Agua desmineralizada hasta 100,0 g

Preparacion:

La mezcla de la sustancia activa finemen
te dividida con vaselina amerilla, cera amarilla,
alcohol estearilico, monoestearato de glicerina,

20 esperma de ballena y Cremophor O es calentada a
702C. A esto se afiade la solucidn, también llevada
a 709C, del azente de conservacidn en la mezcla de
glicerina y agua, y la crema es homogeneigada, per-

fumada y finalmente agitade en frio.

25

6-9072 - . 17 -
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8.- Polvo para e2spolvorear.

6= (5-nitro-2-furil )=2-(1H )~piridona 2,0 g
Mezcla de perfumes CeSe
Acido silicico coloidal 3,0¢g
5 Talco 40,0 g
Pecula de trigo hasta 100,0 g

Preparzacion:
Los componentes son mezclados de manera
apropiada.
10 Los siguientes Ejemplos explican el pro-
cedimiento de preparacidn de acuerdo con. el inven-~
to.

Egemglo 1.

4~ (5-nitro-~2-furil )-6~(2-pirido)-2~(1H)-piridona

15 " 4) 1-(furil-2-)-3-(piridil~-2-)-propen~
(1)=-dna-(3)

En un recipiente de 10 litros se enfrian.
8 0°C 4 litros de una lejfa de sosa 1 N. Luego se
vierte, con agitacidn, uné mezcla de 605 g (5 mo-

20 les) de 2-acetilpiridina y 480 g (5 moles) de 2-fural-

denido en el espacio de 60 minutos.

Una vez terminada la adicion se agita du
rante 1 hora mas.a 0°C, se £iltra con succidn y se
lava con 10 litros de agua.

25 Después del secado se obtiene la cetona

609072 i 18 =
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con 96,5% de rendimiento. Punto de fusion: 50-519C

en benceno/ciclohexano.

800 g (4 moles) de la anterior cetona son
puestos en ebullicidn a reflujo durente 60 minutos
juntamente con 965 g (4,8 moles) de cloruro de car-
boetoximetil-piridinio y 2,4 kg‘de acetato de amonio
en 2,5 litros de etanol. La solucion de reaccidn to-
davia celiente se vierte en 8 litros de agua y se
filtra con succion el precipitado. Se obtiene el com-
puesto de anillo con un rendimiento de 89%.

P, de f.: 207-208°C (en etanol).

¢) 4-(5-nitro~2~furil)-6-(2-pirido )-2~

(1H)-piridona.

476,5 g (2 moles) de la 2-(piridil-2-)-4-
(furil-2)-piridona~(6) son incorporados con agita-
cidn a 40-509C en 1,5 litros de Zcido sulfurico con-
centrado. Después de esto se enfria a 0°C y se vier-
te gota a gota en el espacio de 2 horas una mezcla
de 100 ml de acido nitrico (@ 1,53/2,4 moles) y 200
wl de dcido sulfurico concentrado.

Ie solucion de color oscuro es incorpora-
da después de ello en 10 litros de agua. Se filtra
con succion el precipitado, se le suspende de nuevo

en aproximadamente 8 litros de agua y, se afade le-

- 19 -
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jia amdnica hasta una reaccion claramente alealing.
Se filtra nuevamente con suceidn y se lava poste-
riormente con mucha cantidad de agua.

Rendimiento: 92%.

P. de f,:> 3002C (con descomposicidn/ en
gcido acético glacial).

Ejemplo 2;

6-(5-nitro-2-furil )~4-(4-pirido)-2-(1H)~piridona.

a) 1-(piridil-4-)-3-(furil-2-)-propan-

1)-ona-(3).

100 g de piridin-4-aldehido (0,03 moles),
103 g de 2-acetilfurano (0,93 mecles), 100 ml de
gcido percldrico al 70% y 300 ml de tolueno son’
agitados durante 1 hora a 70-802C. Se filtran con
suceidn los cristales y se lavan posteriormente
con un poco de metanol frio. Se obtienen 83 g del
compuesto deseado en forms de su perclorato.

P. de £.: 1959C.

b) 2-(furil-2-)-4-(piridil=-4-)~piridona~5.

83 g (0,2 moles) del perclorato, junta-
mente con 38 g (0,2 moles) de cloruro de N-carbamoil-
metil-piridinio, se disuelven en 250 ml de metanol
y después de afiadirse 24 g (0,4 moles) de metilato
de sodio se deja reposar a le temperatura ambiente

durante la nocke. Después de esto se acidifica con

- 20 -
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dcido acético glacial y la solucidn se concentra
por evaporacion en bafio Maria. EL residuo sdlido es
triturado con agua y filtrado con succidn. Se lava
posteriormente con agua y con metanol y se obtienen
67 g del conpuesto deseado.

P. de f£.: 225~2269C.

¢) 6-(5-nitro~2~furil )-4-(4-pirido)-2-(1H)-

piridona.

De modo correspondiente al Ejemplo 1c se
octienen cristales de p. de f. 310-3142C.

Ejemplo 3.
6~ (5-nitro~-2-furil )~2-(1H)-niridona.

a) Clorhidrato de beta~dimetilaminoetil-

furil-(2)=cetona.

_ 440 g (4 moles) de 2-acetilfuranc, 240 g

(8 moles) de paraformaldenido y 406 g (5 moles) de
clorhidrato de dimetilamina son suspendidos en 960
ml de alcohol. Después de afiadirse 10 ml de dcido
clorhidrico concentrado, la mezcla es puesfa en ebu-
1licidn durante 4 horas con agitacidn. Se enfris,
se filtran con succion los cristalesiformados y se
obtiene la sal de Mannich con un rendimiento de
73%.

P. de f.: 180-181¢C.

b) 6={(furil-2-)-2-(1H)~piridona.

-2] -
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43,5 g (0,55 moles) de piridina son ca-
lentados a 100 5 y a esto se efiaden gota a gote 61
g (0,5 moles) de éster etf{lico de acido cloroacdti-
co de modo tal gue la temperatura se mantiene en
1058C sin calentamiento desde el exterior. Después
de haber cesado la reaccion, la masa fundida es re-
cogida en 300 ml de etanol, se agregan 0,5 moles de
la sal de Mannich y 300 g de NH4OAc ¥y se pong en
ebullicidn a reflujo durante 24 horas. El alcohol
es eliminado en vacio y el residuo es triturado con
aproximadamente 200 ml dé agua. Los cristales rema-
nentes son filtrados con succidn.

Se obtiene la piridona con un rendimien-
to de 56%.

P. de f.: 168-1692C (en isopropanol).

¢) 6-(5-nitro-2—furil)-2-(1H)-piridona.

Se obtiene el compuesto del titulo de acuer-
do con el Ejemplo 1¢. Punto de fusion: (con descom~
posicion) 270°C (en dioxano).

Ejemplo 4.

2-(2-dimetilamino~etoxi )=6~(5~nitre~2-furil)-piri-

dina.

&) 2-(2~dimetilamino-etoxi )-6~ (furil-2-)-
piridina.

8,05 g (0,05 moles) de la 6=(furil-2-)=2-

- 22 =
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.(1H)-piridona descrita en el Ejemplo 3b son calen-
tados @ 120-1302C con 10,5 g de carbonato de pota~
sio en 80 wml de dimetilformamida. A esto se afiaden,
en el transcurso de aproximadamente 2 horas, en por-
ciones, 8,6 g (0,06 moles) de clorhidrato de cloru~-
ro de 2-dimetilaminoetilo. Se agita durante 5 horas
nas a esta temperafura, a continuacidn se vierte en
300 ml de ague y se extrae con éter la fase acuosa.
Ia fase organica es secada sobre carbonato de pota~
sio, es concentrada, y el residuo es destilado.
P. de eb./ 0,05 torr/ 107-1082C.

b) 2=-(2-dimetilamino-etoxi )=6-(5-nitro-2-~

furil )-piridine.

Se somete a nitracidn del modo indicado
en el Ejemplo 1c, se vierte la mezcla de nitracion
en agua y se neutraliza con amonfaco la solucion
transparente. La solucidn acuosa se extrae por agi=
tacion con éter, la fase orgdnica se seca y se con
centra. El residuo es recogido en bencina y es lle-
vado a cristalizacion en bafio de enfriamiento.

P. de f. 42-442C.

Ejemplo 5

2-(piridil-2)~4-(5-nitro-2-furil )-6-cloro-piridina

a) 2-(piridil-2)-4-(furil-2-)-6-cloro~-

Eiridinau

- 23 -
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23,8 g (0,1 moles) del compuesto descri~
to en el Ejemplo 1b son calentados a 1509C¢ durante
5 horas en el tubo bomba con 50 ml de POCl3. A
continuacién la mezcla de remccidn es descompuesta
con agua helada y neutralizada con dlcali. Los cris-
tales remanentes son filtrados con succidn y crista
ligados en isopropanol.

P. de £.: 168-1709C.,

b) 2~(piridil-2)-4~(furil-2~)~6-cloro=pi-

ridina.

E1l coumpuesto p;ecedente es nitrado y tra
tado de modo analogo al Ejemplo 1lc.

P. de f£.: 174-175¢C.

Ejemplo 6

2~-(piridil-2 )~4-(5-nitro~2-furil )-6-metoxi~piridina.

a) 2-(piridil-2)-4-(furil-2 )-t-mefoxi~pi .

ridina.

10 g (0,04 moles) del compuesto descrito
en el Ejemplo 5a son celentados a 1509V durante 5
horas con 5,5 g (0,1 moles) de metilato de sodio
en recipiente de presidn con 100 ml de mebtanol. A
continuecion la solucidn se concentra, se recoge
en agua y se filtra con succion. P. de f.: 124°C
(en ciclohexano).

b) 2-(piridil-2)-4-(5-nitro-2-furil )-6-

- 24 -
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E1l compuesto precedente es nitrado y tra

tado de modo andlogo &l Ejemplo 1.

P, de f.:

209-~2102¢C.

5 Los compuestos adicionales siguientes de
la formula general I se obtienen por nitracidn de
acuerdo con el Ejemplo 1c.

10
I
15
Ejem- Posicidn R y su posicidn A P. de f.
plo del gru- o
po 5-ni-
tro-2-fu
rilo
7 6 e >v cL | 249-250
8 6 H OCH3 136~-138
9 6 H OC1OH21 40-41
10 6 H OC4H9 58-60
-11 4 6/ N OH 340
609072 - 25 -
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R y su posicion A
plo del gru-

po S5-ni-~

tro-2-fu

rilo

i
12 4 6-<<i:;:§ﬁ 0CH, 158-160

N
13 4 - > ocm, | 168-171
6 7N
14 4 _ oH 320-322
15 4 6~CHy ocH3 230-231
16 4 6-CH3 CH. 312-316
17 4 6-CH3 OC3H7 95-100
CoHg
18 4 6~CH3 OCH, CHy-N 78~79
| + [Cals
20 4 6~C(CHy)3 | OH 290-293
S 1 N02 . .
21 6 A OH 284-285
4 ﬁﬂih_ﬁg:_on
NO2
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Eiem—- Posicion R y su posicidn A P. de T,
plo - del eru- 2c
po S5-ni-
'ﬁI‘O—-Z-—fl_l
rilo
22 6 4 - Naal om | 32

23 6 4 -</ \> OH | 298-300
24 6 » 4~(/ A €l |214-216
_  — > |

2 6
? — OH 300
o6 6 4 / \ €1 | 228-229
¥
A \ .

6.9.72 : - 27 -



Ejem—- Posicién R y su posicidn A P, de £,
plo del gru-~ o
po 5-ni-
tro—Z-fg
rilo
28 6 4 —QNOZ OH | 330-335
29 6 4=C 3ty OH | 215-218
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REIVIOIDICACIONES

1&, - Procedimiento para lg preparacidn de

compuesbos de la férmuls seneral I

R
~
L§ﬁ§
A

en donde A puede significar uwa grupo hidroxilo, wn Ato-
mo de cloro, un grupo alcoxi com 1 a 10 4bomos de carbo-

no, wn grupo dimetilaminoetoxi o dletilaminoetoxi y R

Ul

puede significar un Abomo de hidrdseno, un srupo alcohilo
con 1 a & Abomos de carbono, un radical piridilo o fenilo
[-que puede esbar susbituido por grupos cloro, hidroxl o
nitro/, caracterizado porgue, de acuerdo con métodos usug
10 les, preferiblemente pox tratanienbto con una mezcla de
4cido nitrico/dcido sulfflrico a temperaturas entre -20eC
7 + 202C, se somete a nitracidén un compuesto de la formu

la II

2.7:75



G.D' So"‘

2.7.75.

R

0// L§N |

en donde A y R tienen los significados arriba indica-
dos.

2", - Trocedimiento para la preparacidn de
nuevos derivados de piridina.

Tal - como se ha descrito en la lMemoria
que antecede v para los fines que se han especifilcado.

Tata Memoria consta de treinta hojas es-

critas a miquina por upa sola cara.

Madrid,

- 30 -
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