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AiEMORIA DESCRIPTIVA

La presente invención se refiere a la preparación 
de nuevos derivados de piridina que tienen interesantes prj) 
piedades farmacológicas. ---------  ------------------------

*5. Los nuevos derivados de piridina pueden represen­
tarse por medio de la siguiente fórmula: -----------------

(I)

en la cual R<¡, que puede estar en la posición 3 ó en la po­
sición 5, representa un grupo elegido de entre los de las 
fórmulas---------------------------------------------------

10.
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2

en las cuales R^ y R^, que pueden ser idénticos o diferen­
tes, representan cada uno hidrógeno, un grupo alquilo con 

que puede estar substituido por un grupo alcoxi con 
C^-Cg o por un grupo metilpiperacinilo ó R^ y R^ forman con



juntamente con el átomo de nitrógeno al que están fijados un 
anillo de pirrolidinilo, piperidilo, metilpiperidilo, morfo 
linilo, metilpiperacinilo u homopiperidilo, y Rg. que puede 
estar en la posición 2, 4 ó 6, representa un grupo alquüpi- 
peracinilo o hidroxietilpiperacinilo con C^— C^. ---------

Esta invención se refiere además a la preparación 
de las sales de adición de ácido de los compuestos de la 
fórmula (I). -----------------------------------------------

Esta invención se refiere, más particularmente, a 
un procedimiento para la preparación de los nuevos derivados 
de piridina de la fórmula (i). --- - - - - - - - - - - - -

Segdn la invención, dichos compuestos de la fórmu 
la (i) se preparan haciendo reaccionar un compuesto de la 
fórmula: ----------------------------------------------------

31
( I I )

X.

en la cual R^, que puede estar en la posición 3 ó 5, tiene 
los significados mencionados anteriormente, y X, que puede 
estar en la posición 2, 4 ó 6, representa un halógeno (pre­
ferentemente cloro), con una alquilpiperacina o hidroxietil 
piperacina con C^-C^.--------------------;-------------------

Los compuestos de la fórmula (I) obtenidos pueden 
convertirse en una sal de adición de ácido, preferentemente



un hidrocloruro, por medio de un método convencional. - — -

Los compuestos preparados según esta invención 
tienen interesantes propiedades antiinflamatorias, antipiré 
ticas y cardiovasculares.------------- -------------- ------

. 5.

10.

i<as propiedades antiinflamatorias se determinan 
como sigue:---------------------- - -— -----------------

i
' Los compuestos a ensayar se administran como díso
luciones o suspensiones acabadas de preparar, por vía oral, ¡ 
a ratas, una hora antes de inyectar una garra con carragee- ¡ 
nina, conocido agente inflamatorio.--------------— - ------i

El agente inflamatorio en disolución o en suspen­
sión acuosa se inyecta entonces en el tejido de la planta 
de la garra derecha de cada rata, permaneciendo la garra iz 
quierda sin tratar y sirviendo de control. Cada animal reci 

15. be, por ejemplo, 0,05 mi de una disolución acuosa que con­
tiene 1% de carrageenina*y 0,9% de cloruro sódico.----

Después de 4 horas de la inyección, se determina 
. ..* la importancia del hinchamiento por pletismografia y: se ex­

presa como porcentaje del volumen de la garra de control/-

20. El efecto antiinflamatorio expresado como porcen­
taje de inhibición se obtiene comparando natas tratadas con 
el agente antiinflamatorio y un grupo de ratas de control.-

Los resultados del ensayo, por lo que se refiere
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a la actividad antiinflamatoria, se dan en la tabla I. En 
cada caso, se ha administrado una dosis de 100 mg/kg de un 
compuesto de la fórmula (I). ------------------------------

TABLA I
Edema agudo inducido

NS Ref. Compuesto del Ejemplo
por carrageenina 
% de inhibición

LT 137 1 51,2
139 3 44,4

10. 141 4 40,0
150 9 32,0

155 14 4*4*) *3
174 7 23,3

290 5 48,8
15. 333 24 60,8

334 25 55,2
335 26 60,0

Fenilbutazona 41
Acido metiacínico 46

20. Acido acetosalicilico 0

Acido flufenámico 34
- Acido niflúmico 32

Algunos compuestos preparados según esta inven-
ción tienen también interesantes propiedades cardiovascula-

25. res, de modo que pueden utilizarse como vasodilatadores ce-
rebrales , coronarios y periféricos y como agentes inducto-
res de hipotensión, por lo que la actividad de hipotensión
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í puede tener lugar principal o secundariamente con respecto 
a la vasodilatación periférica. -----------------  - -------

Después de la administración del compuesto a las 
dosis anteriormente indicadas, se han medido los siguientes 

5. parámetros en los animales de ensayo (perros): el electro­
cardiograma, la presión ventricular izquierda, la presión 
telediastólica amplificada, la derivada de la presión ven­
tricular con respecto al tiempo (dp/dt), la presión aórtica, 
la circulación media y pulsante de la carótida izquierda y 

10.  ̂ de la arteria femoral. ------------------------------------

Las propiedades cardiovasculares típicas principa 
. les han resultado ser las siguientes: ----------------------

Código de' 
compuesto

Número de 
Ejemplo

Dosis
mg/kg

Aumento de la circu 
lación arterial (%7

Acción sobre 
la uresión

Carótida Femoral de la sangre

LT 333 24 4 a 8 100 100
LT 149 15 4 300 200
LT 164 11 2 80 Ligeras modi 

ficaciones
4 120 80

10 300
LT 14 2 60 Descenso 

(150 a 75 mm 
Hg)

4 Descenso pro 
longado (135 
a 65 mm Hg)

LT 335 26 2 300 50 Sin variación
4 Descenso 

(150 a 90 mm 
Hg)

LT 334 25 2 75 Descenso brus 
co (130 a 90" 
mm Hg)



(Continuación)
Código de 
compuesto

Número de 
Ejemplo

Dosis
mg/kg

Aumento de la circu 
lación arterial Acción sobre 

la uresión
Carótida Femoral de la sangre

4 50 Descenso brus 
co (130 a 40" 
mm Hg)

LT 147 10 2 150 100 Descenso 
(160 a 100 
mm Hg)

-
4 Descenso pro 

longado (160 
a 70 mm Hg)

8 Descenso pro 
longado (16U 
a 70 mm Hg)

Esta invención se refiere también a la preparación 
de composiciones farmacóuticas que contienen, como ingre­
diente activo, por lo menos un compuesto de la fórmula (I) 
junto con un vehículo o excipiente farmacéutico. Las compo­
siciones están, en general, destinadas a la administración 
peroral, rectal o parenteral y también al uso externo. Las 
composiciones farmacéuticas para la administración oral pue 
den ser, por ejemplo, en forma de unidades de dosis tales 
como tabletas, grageas o cápsulas, en las cuales por lo me­
nos uno de los compuestos preparado según la invención se 
mezcla con un vehículo o excipiente farmacéutico sólido. -

Las composiciones preparadas según la presente 
invención pueden también utilizarse en forma de preparacio­
nes liquidas para la administración oral, especialmente ja- 
rables, elixires, dispersiones o disoluciones acuosas. ---



Las composiciones preparadas según la presente in 
vención pueden también administrarse en forma de disolucio­
nes para la administración parenteral. Las disoluciones o 
las suspensiones para inyecciones pueden prepararse utili­
zando, por ejemplo, agua destilada en la cual se disuelve o 
suspende por lo menos un compuesto de la fórmula (I) como 
ingrediente activo, si se desea en presencia de un agente 
solubilizante. ---------------------------------------------

Las composiciones preparadas según la presente in 
vención pueden también formularse para la administración 
rectal por incorporación del ingrediente activo a una base 
de supositorios. -------------------------------------------

Las composiciones antiinflamatorias preparadas se 
gún esta invención pueden también aplicarse al uso externo,
por ejemplo por incorporación del-ingrediente activo en una }

!
base de ungüento.---------'----------------- .----- -------- '

Los compuestos de la fórmula (I) empleados como i
ingredientes activos en las composiciones preparadas según 
la invención pueden administrarse a dosis variables según 
el compuesto particular que se utilice, el estado del pa-, 
cíente y la vía de administración.------------- . —  .-------

En general, sin embargo, los compuestos pueden ad 
ministrarse oral o rectalmente a dosis de 50 a 1000 mg, a 
tomar de una a cuatro veces por día o parenteralmente en 
una sola dosis de 20 a 500 mg por d í a . ----------- ---------



Los siguientes ejemplos 1 a 42 ilustran la prepa­
ración de los compuestos segdn esta invención.------- -- -

EJEMPLOS 1 - 4

Estos ejemplos ilustran la preparación de los si­
guientes compuestos:--------------------------------------

2-(4'-metil-l'-piperacinil)-piridina-3-metilcarboxamida - - 
(Ejemplo 1)

2-(4'-metil-l'-piperacinil)-piridina-3-dimetilcarboxamida - 
(Ejemplo 2)

2-(4'-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-etilcarboxamida ---
(Ejemplo 3)

2-(4'-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-isopropilcarboxamida 
(Ejemplo 4)

Estos compuestos se preparan por medio del siguien 
te método general: ----------- '-----------------------------

Se calienta una mezcla de 10 g de compuesto clora 
do.de la fórmula (II), 30-40 mi de tolueno y 10 g de N-me- 
tilpiperacina y se hierve bajo condiciones de reflujo duran 
te 4 horas.------------------------------ r ----------------

Después de enfriar, la disolución se evapora bajo 
presión reducida para obtener un aceite. Se añaden 20 mi de
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agua y 20 mi de NaOH (10%) y la mezcla se extrae con cloro­
formo. Entonces se seca y se destila la disolución de ex­
tracción. - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - -

En la siguiente tabla se indican detalles de los 
5. compuestos obtenidos.--------------- ----------------------

TABLA II

10.

Producto de 
partida de 

la fórmula (1 1 ) Compuesto 
obtenido, 
de Ejemplo

Punto de 
ebullición

ac
Rendi­
miento

%
Punto de 
fusión
.ac

CONHCH3 id) 184-1878/0,5 60 95-97
C0N(CH^)g g(2) 185-1908/1 60 235
CONHCgH^ 3(1 )0 ) 185- 1908/0,8 60 69

15.' C0NHCH(CH^)g 187-1928/0,5 70 81

(1 ) cristaliza con el reposo

(2) precipitado como hidrocloruro a partir de una disolución 
en acetona por medio de cloruro de hidrógeno gaseoso

(3) destilado bajo atmósfera de nitrógeno

20. - EJEMPLOS 5-9

Estos ejemplos ilustran la preparación de los si­
guientes compuestos:-------------------------------- -----

2-(4'-metil-1 '-piperacinil)-5-cianopiridina 
(Ejemplo 5)



2-(4'-metil-l'-piperacinil)-piridina-5-metilcarboxamida - - 
(Ejemplo 6)

2-(4'-nietil- 1  '-piperacinil)-piridina-5-dimetilcarboxamida - 
(Ejemplo 7)

2-(4'-metil-1'-piperacinil)-piridina-5-etilcarboxamida ---
(Ejemplo 8)

2-(4'-metil- 1  '-piperacinil)-piridina-5-isopropilcarboxamida 
(Ejemplo 9)

Estos compuestos se preparan por medio del siguien 
te método general:----------------- -----------------------

Una mezcla de 10 g de compuesto clorado de parti­
da de la fórmula (II), 30 a 40 mi de tolueno y 10 g de N-me 
tilpiperacina se calienta y se hierve bajo condiciones de 
reflujo durante 4 horas. Después de enfriar, la disolución 
así obtenida se evapora bajo presión reducida. Se añaden 20 
mi de agua y 20 mi de NaOH (10%) y la mezcla resultante se 
extra, con CHCI3. La dáe.lu.ida de extraeeidn ae seca y en- 
tonces se evapora bajo presión reducida. El residuo se toma 
con éter de petróleo y se agita hasta que cristaliza. El 
producto sólido se filtra y entonces se cristaliza a partir 
de éter de petróleo.------------- ---------- ----- - - - -

En la siguiente tabla se indican detalles de los
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compuestos obtenidos:

TABLA III
Compuestos de 
partida de la
fórmula (11) Producto 

obteni-
[ ¡l do, de 
^N^-Cl Ejemplo

Punto de 
fusión se

Rendi­
miento

%
Análisis

_____Rl__________ — --------------- — —
C H N

CN 5 61-62,5 75 65,34^) 6,93 27,72
65,05^) 7,12 27,61

CONHCH^ 6 112-113 60 61,54 7,69 23,93
61,48 7,71 23,75

CONfCH^g 7 86,5-87,5 60 62,90 8,06 22,58
62,70 8,25 22,65

CONHCgH^ *8 85-97 70 62,90 8,06 22,58
- 62,75 8,15 22,75

CONHC^Hyiso 9 145-146 70 64,12 8,40 21,37
-

64,03 8,39 21,50

(1 ) calculado
(2) hallado -

EJEMPLOS 1 0 - 2 6

Primero se preparan los compuestos de partida d-e 
la fórmula (II) por medio del siguiente método: -----------

Se calienta una mezcla de 10 g de ácido 4-hidroxñ 
piridina-3-sulfónico, 40 g de PCl^ y 40 mi de OPCl^ a 
125-1308C durante 2 horas. Después de enfriar se evapora, 
bajo presión reducida, el OPCl^ no reaccionado. El residuo
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10 .

15-

se toma con 100 mi de éter y se vierte en 100 g de hielo.
La mezcla asi obtenida se agita vigorosamente hasta que se 
descompone el exceso de PCl^ y de OPCl^, si los hay. La aci 
dez se neutraliza por medio de NaHCO^ y la disolución se ex 
trae tres veces con 100 mi de éter. La disolución en éter 
se seca por medio de sulfato sódico anhidro y se evapora ba 
jo presión reducida. El sulfocloruro remanente se disuelve 
entonces en 30-50 mi de dioxano y se vierte gota a gota con 
agitación constante en 200 mi de una disolución acuosa fría 
de la amina apropiada. Después de adición del sulfocloruro 
se esperan otros-10 minutos y entonces se concentra, si es 
necesario, la disolución bajo presión reducida. El producto 
cristalino se recupera por filtración, se lava y se recris­
taliza a partir del disolvente adecuado. En algunos casos, 
el producto se extrae con CHCl^ y se destila bajo vacio. -

En la siguiente tabla se dan detalles de los com­
puestos de partida de la fórmula (II) así obtenidos. -----

TABLA IV C1
Compuestos 
de partida 
de la fór­
mula (II) Utilizado

- R Rendimien­
to %

Punto de fu 
jsión_3C^___

Disolvente de re, 
cristalización"*

para el 
Ejemplo N8

-NHg 70 175,5-177 . ' a 10

70(1 ) 187,5-189 a 11

-N( C H ^ 70(1 ) 95 b
(155-1606/0,4 mm)

12

-NHC.^ 75 139-140 a 13
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TABLA IV (Continuación)

Compuestos 
de partida 
de la fór­
mula (II)

C1

Utilizado
- R Rendimien- Punto de fu Disolvente de re, para el ,

to % sión 2C cristalización Ejemplo NB -

-N(C,H,-)? 65 91,5-93 b 14d 3 (180S/0 ,5 mm)
-NHC^Hyiso 75 107-109 a 15

75(1 ) 46,5-47,5 c 16

75(1 ) 86-88 c 17

/— \ 
-1̂ __ 75 126-127,5 c 19

- O 75 143-144 c 20

CH^
/-N 75 173-174,5 c 21

CH^ *

- < ^ - C H ^ -75 * - ' c 22

"\
75 73-74,5 c 23 ,

-NHCHgCH^OCH^ 75 118-119 c 25
-NHCHgCHgOCgH^ 75 101,5-102,5 c 26

(1) trabajado a O^C
(a) agua-alcohol



(b) destilado bajo vacio y luego recristalizado en reposo
(c) éter de petróleo (p.e. 100- 140^0)

Utilizando los compuestos de la fórmula (II) pre­
parados como se ha descrito anteriormente se preparan ahora 
los siguientes compuestos de la fórmula (I):------------- -

4-(4 '-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-sulfonamida -------
(Ejemplo 10)

4-(4'-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-metilsulfonamida ---
(Ejemplo 11)

4-(4'-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-dimetilsulfonarnida - 
(Ejemplo 12)

4-(4'-metil-1'-piperacinil)-piridina-3-etilsulfonamida ---
(Ejemplo 13)

4-(4'-metil-1 '-piperacinj.l)-piridina-3-dietilsulfonamida - 
(Ejemplo 14)

4-(4'-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-isopropilsulfonamida 
(Ejemplo 15)

4-(4'-metil- 1  '-piperacinil)-piridina-3-pirrolidinosulfona - 
(Ejemplo 16)

4-(4 '-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-piperidinosulfona - 
(Ejemplo 17)
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cinil)-sulfona - -  -----------------------------------------
(Ejemplo 18)

4-(4 '-metil-1'-piperacinil)-piridina-3-morfolinosulfona ---
5. (Ejemplo 19)

4-(4'-metil-1'-piperacinil)-piridina-3-(2'-metilpiperidi-
no)-sulfona---------------------------- ---------------------
(Ejemplo 20)

4-(4 '-metil-1'-piperacinil)-piridina-3-(3'-metilpiperidi-
10. no)-sulfona---------- ----------------------------------------

(Ejemplo 21)

4-( 4'-metil-1 '-piperacinil)-piridina-3-(4'-metilpiperidi-
no)-sulfona---.---------------------------------------------
(Ejemplo 22)

15. . 4-(4'-metil-1'-piperacinil)-piridina-3-homopiperidilsulfo-
n a --------------- ------------- .----------- ----------------
(Ejemplo 23)

4-( 4 '-metil-1' -p ip eracinil) -piridina-3- (4"-me til-1 "-pip ergL-
cinil)-etilsulfonamida------------- :-----------------------

20.  ̂ (Ejemplo 24)

4-(4 '-metil-1'-piperacinil)-piyidina-3-metoxietiísulfonami-
d a - ------- ------------------------------------------- - -
(Ejemplo 25)

4-(4'-metil-1'-piperacinil)-piridina-3-(4"-metil-1"-pipera-
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d a ----------------------------------------------------------
(Ejemplo 26)

Estos compuestos se preparan por medio del siguien; 
c¡, te método:------------------------------ -------- ----------

Se disponen en un matraz 10 g de los compuestos 
clorados de partida de la fórmula (II) con 30-40 mi de to­
lueno y 15 mi de N-metilpiperacina. La mezcla se calienta 
bajo condiciones'de ebullición y reflujo durante 4 horas.

10. Después de enfriar, la disolución se evapora bajo presión
reducida. Se añaden 20 mi de agua y 20 mi de NaCH (10%) y 
la mezcla resultante se extrae con CHCly La disolución en 
cloroformo se seca y entonces se evapora bajo presión redu­
cida. El residuo se recristaliza a partir del disolvente 

-]$. apropiado.--------------------------------------------------

4-(4'-metil-l '-piperacinil)-piridina-3-etoxietilsulfonami-
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TABLA V

Compuesto del Rendimiento Punto de fusión Disolvente de re
Ejemplo % °c cristalización

10 70 . 185 a
11 70 180-181,5 b
12 70 116,5-118 a
13 75 132,5-134 a
14 65 76,5-78 a
15 80 116 a
16 ' 75 1 1 1 - 1 1 2 c
17 80 112-113 c
18 70 287-288,5 d
.19 80 127-128 c
20 (HCl) 65 >250(desc.) * d
21 (2HC1) 60 > 220(desc.) d
22 (HpSO^) 65 >250 (dése.) d
23 (2HC1) 60 223,5-225 d
24 65 109,5-111 c
25 80 ' 118-119,5 c
26 80 90-91,5 c

¡ benceno - éter de petróleo , , . '

(b) benceno - metanol
(c) éter de petróleo (100-1409C)
(d) precipitación de hidrocloruro a partir de una disolución 

en acetona.



EJEMPLOS 27 a 35

Estos ejemplos ilustran la preparación de los si­
guientes compuestos: ---------------------- ---------------

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-sulfonamida - - 
(Ejemplo 27)

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-metilsulfonamida 
(Ejemplo 28)

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-dimetilsulfonamida 
(Ejemplo 29)

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-etilsulfonamida - 
(Ejemplo 30)

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-dietilsulfonamida 
(Ejemplo 31)

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-pirrolidinosulfona 
(Ejemplo 32)

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-piperidinosulfona 
(Ejemplo 33)

4-(4'-isopropil-1'-piperacinil)-piridina-3-morfolinosulfona 
(Ejemplo 34)

4-(4'-isopropil-1 '-piperacinil)-piridina-3- (N-metilpiperaci
nil)-sulfona - —  — -------—  -------- - - - - —  . - -
(Ejemplo 35)
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Estos compuestos se preparan por medio del mismo 
método que los compuestos de los ejemplos 10 a 16, utilizan 
do N-isopropilpiperacina en vez de N-metilpiperacina. -----

Lós compuestos obtenidos, recristalizados a partir 
de éter de petróleo, tienen los siguientes puntos de fusión.

TABLA VI

Compuesto del Ejemplo Punto de fusión 9C

27 (HC1) 283-284
28 97-93,5
29 114-115
30 84-85,5
31 60-61

32 73-74
33 68,5-69,5
34 130,5-131,5
35 90-91

EJEMPLOS 36-42

Estos ejemplos ilustran la preparación de los si­
guientes compuestos: - - - - - - - - - - - - - - - - - - -

4-(4'-hidroxietil-1'-piperacinil)-piridina-3-sulfonamida - 
(Ejemplo 36)

4-(4'-hidroxietil-l'-piperacinil)-piridina-3-etilsulfonamida 
(Ejemplo 37)
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¡

m i d a --------------------------------------------- -----------
(Ejemplo 38)

4-(4'-hidroxietil-1'-piperacinil)-piridina-3-isopropilsulfo
namida ------------------------------ --------------------
(Ejemplo 39)

4-(4'-hidroxietil-1 '-piperacinil)-piridina-3-piperidinosul

f o n a ------------------------------ ------------ ------------
(Ejemplo 40)

4-(4'-hidroxietil-1 '-piperacinil)-piridina-3-morfolinosul-
fona - — ------------- ------------ ------ -- —  ---------
(Ejemplo 41)

4-(4'-hidroxietil-1'-pip eracinil)-piridina-3-pirrolidinosul
f o n a --------------------------------------------- -------- --
(Ejemplo 42)

Los compuestos anteriormente citados se preparan 
por el mismo método que los compuestos de los ejemplos 10- 
26 utilizando N-hidroxietilpiperacina en vez de N-metilpip_e 
r a c i n a . ------------------------------------------------- ' -

En la siguiente tabla se indican detalles de los 
siguientes compuestos: - - - - - - - - - - - - - - - - - -

4-(4'-hidroxietil-1'-piperacinil)-piridina-3-dietilsulfona
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TABLA VII

Compuesto del Rendimiento Punto de fusión Disolvente de re 
Ejemplo % ec cristalización **

36 60
37 80

38 60

39 75
40 75
41 ' 75
42 75

(a) agua-alcohol
(b) éter de petróleo - p.e.
(c) destilado bajo vacío
(d) benceno-hexano

222,5 a
119-120 b

(285-290s/o,lnun)
c

93 b
116-117,5 b
82,5-84 d
95-96,5 b

100- 1409c

Se dan a continuación ejemplos de las composicio­
nes para utilizar según esta invención: ----- -----------  .

EJEMPLO 41

Grageas: . '
5. Núcleo:

Compuesto de la fórmula (I) 50,0 mg
Sílice coloidal 5,0 mg
Lactosa 42,5 mg
Polividona 3,5 mg
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Glicerol 0,5 mg
Almidón de maíz 8,0 mg
Talco 10,0 mg
Estearato magnésico 0,5 mg

5. Recubrimiento:

Goma laca 2,0 mg
Goma arábiga 5,4 mg
Nueva coccina 0,1 mg
Talco 13,0 mg

1Ó. Sílice coloidal 9,5 mg
Sacarosa 50,0 mg

para una gragea

EJEMPLO 44

Tabletas:

15. Núcleo:

Compuesto de la fórmula (1) 200,0 mg
Sílice coloidal * 17,0 mg
Acido esteárico 4,0 mg
Gelatina 4,0 mg

20. Glicerol 1,6 mg
Almidón de maíz 52,0 mg*
Estearato magnésico 1,4 mg

para una tableta

EJEMPLO 45

25. Cápsulas:

Compuesto de la fórmula (1) 100,0 mg
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Lactosa
Almidón de arroz 
Almidón de maíz 
Estearato magnésico 
Gelatina j
Tartracina )

envolvente

120,0 mg
30.0 mg
30.0 mg

5,0 mg
78.0 mg 

0,2 mg
para una cápsula

EJEMPLO 46

Supositorios:

10. Compuesto de la fórmula (I) 
Witepsol H 12 masa (1)

300 mg 
600 mg

para un supositorio

15.

(1) una mezcla de triglicéridos y glicéridos parciales de 
ácidos grasos saturados ^  origen vegetal, propor
cionada por Dynamit Nobel AG, KUln-Mülheim, República Fede­
ral de Alemania.------------- -----------------------------

EJEMPLO 47

Viales:

20.
Compuesto de la fórmula (I)
Cloruro sódico
Agua destilada para formar

20.0 mg
85.0 mg
10.0 mi

para un vial.*.*
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N O T A

Se declaran de novedad y propiedad para España, 
sus territorios y plazas de soberanía, las siguientes: ---

R E I V I N D I C A C I O N E S

5. 1.- Procedimiento para la preparación de nuevos
derivados de piridina, de la siguiente fórmula: ----- ---

-j— Rg (I)

en la cual R.¡, que puede estar en la posición 3 ó en la po­
sición 5, representa un grupo elegido de entre los de las 
fórm u l a s--------- ---------- -------------- -------------- --

10.

15.

- C N
-  C 0 Nt

- S Og N

en las cuales R^ y R^, que pueden ser idénticos o diferentes, 
representan cada uno hidrógeno, un grupo alquilo con C^-C^ 
que puede estar substituido por un grupo alcoxi con C^-Cg ó 
por un grupo metilpiperacinilo ó R-̂  y forman conjuntamen­
te con el átomo de nitrógeno al que están fijados un anillo 
de pirrolidinilo, piperidilo, metilpiperidilo, morfolinilo,
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5-

metilpiperacinilo u homopiperidilo, y Rg* que puede estar en 
la posición 2, 4 6 6 , representa un grupo alquilpiperacinilo 
o hidroxietilpiperacinilo con C^-C^, caracterizado porque 
comprende hacer reaccionar un. compuesto de la fórmula - - -

en la cual R^ tiene los significados mencionados anteriormen

convirtiéndose el compuesto obtenido de la fórmula (I), si 
se desea, en una sal de adición de á c i d o . --------------- -

2.- "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE NUEVOS 
DERIVADOS DE PIRIDINA". ----------------------------------

Todo ello conforme se describe y reivindica en la 
presente memoria que consta, de veintiséis hojas, foliadas y 
mecanografiadas por una sola de sus caras.

R 1

X

te y X, que puede estar en la posición 2, 4 ó 6, representa 
un halógeno, con metilpiperacina o hidroxietilpiperacina,

MADRID, 2 7 MAR. 1975 
A A  %,CUREH5URot

maf/mcm.
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