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MEMORIA DESCRIPTIVA

Esta invención se refiere a un procedimiento para 
la preparación de nuevos derivados de piridina, de la fórmu 
la general:-------------------------------------- -----

(I)

en la cual X representa un grupo amino, alquilamino de 1 a 
4 átomos de carbono, oxi o tío; R^ representa un grupo de 
la fórmula: - - - ------

R^NHCA (II)

en la cual A representa exigen. . azufre y E^ representa un 
grupo alquilo de 1 a 4 átomos de carbono, alquenilo, ciclo- 
alquilo o fenilo, siendo este último posiblemente sustitui­
do; R2 representa hidrógeno o un grupo metilo y Z represen­
ta alquilo de 1 a 4 átomos de carbono, metilfurilo, piridi- 
lo, o fenilo, siendo posiblemente el grupo fenilo sustituido 
por uno o más sustituyentes seleccionados entre alquilo de 
1 a 4 átomos de carbono, alcoxi, halo, trifluorometilo, ni­
tro,* con las condiciones de que: - - - - ---- -



-  3 -

10.

1) cuando X representa un grupo amino, Z, R ,̂ Rg y pueden
tener todos los significados indicados precedentemente; --

2) cuando X representa un grupo oxi o tío, Z puede represen­
tar solamente un grupo fenilo conforme a lo definido preceden 
temente;------------------------------- ----------------

3) cuando X representa un grupo alquilamino, Z solamente pue 
de representar un grupo alquilo de 1 a 4 átomos de carbono o 
un grupo fenilo de acuerdo con lo definido precedentemente.

Esta invención también se refiere a los N-éxidos 
de los compuestos de la fórmula I en los cuales el átomo de 
oxígeno está unido al átomo de nitrógeno de la piridina, y a 
las sales de adición básicas y ácidas de dichos compuestos 
de la fórmula I. -----------------------------------------

procedimiento para preparar los compuestos de la fórmula

El procedimiento comprende la acción de hacer rea¿ 
cionar un compuesto de la fórmula siguiente: --------------

X-Z

Esta invención se refiere más particularmente a un

(I)

(III)
N'

con un isocianato o isotiocianato de la fórmula:
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R^Nn C = A - (IV)

en la cual Z, Rg, R^ y A tienen loa significados dados prece

o con un alquilhaloformiato de la fórmula:---- - - - ----

Hal -----  C (V)
^ O R y

en la cual Ry representa un grupo alquilo con 1 a 4 átomos 
5. de carbono y Hal representa un átomo de halógeno, y una ami­

na de la fórmula:---------- ---- ------------ ---------

R^NHg (VI)

10.

en la cual R^ tiene los significados precedentes. - - - --

Cuando se desea obtener una sal de adición básica 
o ácida de dichos compuestos de fórmula I se trata el com­
puesto de fórmula I obtenido con una base o un ácido. ----

Cuando se desea obtener los N-óxidos de los com­
puestos de la fórmula (I), se aplican los procedimientos pre 
cedentes, excepto en que se usan los N-óxidos correspondien­
tes de los derivados de piridina iniciales, o se trata un 

15. compuesto de la fórmula (I) con ácido metacloroperoxi-benzojL
co. - ---- --------- ------ -------------- ------ ----

Los compuestos de la fórmula (III), que se usan co



mo material de partida en el procedimiento de acuerdo con es 
ta invención, se pueden preparar por reacción de un 4-halóge 
nopiridin-3-sulfonamida de fórmula: - - -------- - - - -

Hal

SO^Hg (VII)

con un fenolato o tiofenolato, o con una amina alifática, co 
mo se describe en otras solicitudes de patente del mismo so-

Se ha comprobado que los compuestos de la fórmula 
(I) tiene propiedades antiinflamatorias y diuréticas. ----

Estas propiedades han sido determinadas mediante 
los ensayos siguientes: ---------------------------------

1. Ensayo farmacológico respecto a las propiedades 
antiinflamatorias ________ __

Los compuestos a ser ensayados son dados como so­
luciones o suspensiones recién preparadas por vía oral una 
hora antes de inyectar en la pata de las ratas carrageenina, 
que es conocida como agente inflamatorio. —  - - - —  - -

El agente inflamatorio (carrageenina) ya sea en so 
lución o suspensión es entonces inyectado en el tejido plan­
tar de la pata trasera derecha de cada rata, permaneciendo la



pata izquierda sin tratar para servir de testigo. Cada ani­
mal recibe, por ejemplo, 0,05 mi de una solución acuosa que 
contiene el 1% ponderal de carrageenina y 0,9% de cloruro de 
sodio. - - - - - - 1-

Cuatro horas después de la inyección del agente in 
flamatorio, se determina la importancia de la hinchazón por 
pletimografia y se expresa como un porcentaje del volumen de 
la pata testigo. -----------------------------------------

El efecto antiinflamatorio expresado como porcenta 
je de inhibición se obtiene por comparación entre ratas tra­
tadas con el compuesto antiinflamatorio y un grupo testigo 
de ratas.------------------------------------------- -

2. Ensayos farmacológicos respecto a las propiedades 
diuréticas______________________________________

Se constituyeron al azar lotes de 3 ratas con un 
peso de 250-300 g, habiendo sido sometida cada una de ellas 
al mismo tratamiento.-- - - - - ------- - - ------------

El compuesto a ser ensayado fue administrado por 
gavaje gástrico a una dosis de 50 ml/kg como una solución o 
suspensión en agua conteniendo 0,45% de metilcelulosa (que 
es una sustancia mucilaginosa inerte). Los animales testigos 
solamente recibieron agua destilada como placebo. Al mismo 
tiempo, todos los animales recibieron 25 ml/kg de solución 
salina fisiológica por inyección subcutánea. --------------



Los animales fueron colocados entonces en jaulas 
metabólicas, conteniendo cada jaula 3 animales que recibían 
el mismo tratamiento. Se recolectó la orina durante 4 horas.

El aumento del volumen de orina en los animales 
tratados en comparación con el volumen de orina de los anima 
les testigos demuestra la acción diurética. La diuresis se 
expresa en ml/kg de peso corporal.---- ------------ - - -

Los resultados de los ensayos realizados con un 
gran número de compuestos de acuerdo con esta invención se 
dan en la siguiente tabla. —  - ---------- - - - ------

TABLA

Compuestos

Número de código Ejemplo

344 1
355 2
356 17
357 19
363 9
364 3
365 6
366 5
367 18

368 4
375 31
378 14

Propiedades farmacológicas
Diuresis % inhibición 
ml/kg de edema agudo

66,9 82,4
57,0 48,8
54,7 80,8
11,2 52,0
40,1 63,2
37,7 58,4
8,7 43,2
11,1 56,0
11,1 80,0
6,1 57,0
80,5 46,4
84,0 74,4



TABLA I (continuación)

379 29 76,5 63,2
383 13 57,8 55,2
384 78 12,8 66,4
385 79 17,6 45,6
386 15 80,5 80,8
387 30 80,9 76,8
388 33 37,0 66,4
389 34 73,3 64,0
390 35 16,9 47,2
391 36 9,6 ' 74,4
402 22 65,4 76,8
403 23 74,9 76,8
404 24 43,1 76,8
413 32 92,5 76,8
414 16 82,9 75,2
415 42 47,0 75,2
416 43 52,8 85,6

417 44 58,3 72,8
420 21 65,0 52,8
421 25 72,0 88,8
422 26 56,7 46,4
423 45 68,7 64,0
424 46 21,0 50,4
425 47 37,7 42,4
426 48 22,0 73,6
427 27 11,4 53,6
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TABLA I (continuación)

28 15,6
65 76,1
66 81,6
53 76,7
54 70,7
50 65,8
51 77,2
62 46,9
63 74,9
72 37,7
73 69,6
57 24,0
58 33,3
55 34,3
56 42,1
39 43,6
40 29,7
41 44,3
7 26,4
8 25,3

76 12,4

74 51,3
71 3,6
70 10,5
69 16,4
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TABLA I (continuación)

491 77 25,1 88,0
492 10 14,9 88,8
493 61 50,7 59,2
494 64 75,9 85,6
495 52 76,3 66,2
496 49 72,1 70,4
501 35,9 39,2
504 59 17,2 43,0
505 60 56,3 68,0
506 75 13,5 -

509 20 106,4 -

510 1K+) 92,5 -

511 67 66,4 72,0
512 68 65,8 78,7
(+) = N-óxido

Por consiguiente, esta invención también se refie­
re a la preparación de composiciones farmacéuticas que con­
tienen como ingrediente activo por lo menos un compuesto de 
la fórmula I, o un N-óxido de un compuesto de éste o una sal 
de adición básica o ácida del mismo, junto con un vehículo 
o portador farmacéuticamente aceptable. - --------------  -

Los compuestos de acuerdo con el procedimiento de 
esta invención se pueden administrar en forma de grageas, ta 
bletas, cápsulas y supositorios a dosis diarias de 50 a 300



mg de compuesto activo.

La preparación de los compuestos de la fórmula (I) 
es ilustrada con los ejemplos siguientes. - - ------ - - -

EJEMPLO 1

Preparación de 3-butilcarbamilaulfonamido-4-(3'-cloro)-fenil- 
aminopiridina (fórmula (I) : Z-1-olorofenil; R.¡ = CONHC^Hg}
Rg = H y X = NH)

Se hace reaccionar 3-sulfonamido-4-(3'-cloro)-fe- 
nilamino-piridina (0,02 mol) con n-butilisocianato (0,025 
mol) en presencia de 1 a 2 mi de trietilamina por calenta­
miento a 85-95SC durante 10 horas. El residuo es tomado con 
alcohol (30 mi) y NaOH 2N, acidificado por medio de ácido 
acético y luego diluido con un exceso de agua lo que da un 
precipitado. La mezcla es tratada con una solución al 5% de 
bicarbonato de sodio en una mezcla (3H) de agua y alcohol 
durante 1 hora, luego filtrada y acidificada, por lo cual se 
precipita el producto deseado. - --  - - -  ----------------

El mismo producto se obtiene haciendo reaccionar 
en acetona una mezcla de cloroformiato de etilo (0,06 mol), 
3-sulfonamido-4-(3'-cloro)-fenilaminopiridina (0,05 mol) y 
carbonato de potasio (8,5 g), por calentamiento a reflujo 
con agitación durante 2 horas. La acetona es separada por 
destilación y el residuo es vertido en un exceso de agua que 
se acidifica por medio de ácido clorhídrico. El producto que 
se presenta es extraído con éter, el éter es secado y luego
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destilado para dar tai residuo que es disuelto en dietoxieta­
ño o propilenglicol (10 mi), al oual se agrega butilamina 
(0,02 mol), siendo la mezcla resultante calentada a reflujo 
durante 15 horas, diluida con 100 mi de agua y acidificada 
por medio de ácido acético. Después de precipitar, el produc. 
to es purificado con bicarbonato de sodio y recuperado según 
se describe en la parte inicial da este ejemplo. - - --  - -

El producto adopta la forma de cristales blancos, 
con punto de fusión en 139-14030. - - - ------------ -

EJEMPLO 2

Preparación de 3-propilcarbami.lsulfonnmido-4-(3'-trifluoro- 
metil)-fenilaminopiridina (fórmula (I) : Z = trifluorometil- 
fenilo; R^ . CONHC^Hy; Rg = H y X - NH).

Este producto se prepara mediante los métodos des­
critos en el ejemplo 1, usando cada vez los materiales de 
partida apropiados. Cristales blancos; punto de fusión 
166-1683C.----------------------------------------------

EJEMPLO 1

Preparación de 3-ciclohexilcarbamilaulfonamido-4-(3'-trifluo- 
ro-metil)-fenilaminopiridina (fórmula I) : Z = trifluoro- 
metil-fenil; R<, = CONHCgH^; Rg = H y X = NH).

Este producto se prepara mediante los métodos des­
critos en el ejemplo 1, usando en cada oportunidad los mate­
riales de partida apropiados. Cristales blancos; punto de fu
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sión 126-12830. 

EJEMPLO 4

Preparación de 3-fenilcarbamllsulfonamtdo-4-(l'-trifluoro- 
metil)-fenilaminopiridina (fórmula (I) ! Z - trifluorometil- 
fenilo; R^ = CONH-^^ ; Rg ^ H y X - NH).

Usando el método describo en la parte inicial del 
ejemplo 1, se obtienen cristales blancos; punto de fusión 
180-18230. ---------------------------------------------

EJEMPLO 5

Preparación de 3-butilcarbamilsulfonamido-4-(3'-cloro)-tiofe- 
noxipiridina (fórmula (I) : Z " olorofenilo; R̂  = CONHC^Hg;
Rg = H y X = S).

A. Preparación de 3-sulfonamido-4-(l'-cloro)-tiofenoxipiridina 
(fórmula (I) : Z = clorofenilo; - H; Rg = H y X = S).

A la siguiente mezcla se le permite hervir durante 
1 hora: 0,02 mol de 3-sulfonamido-4-oloro-piridina y 0,03 mol 
de metaclorotiofenolato de sodio. La mezcla es diluida con 
un exceso de agua y acidificada con Acido acético. El produc 
to cristaliza como cristales blancos; punto de fusión: 
150-1523C.----------------------------------------------

B. El producto deseado es obtenido a partir de 3-sul- 
fonamido-4-(3'*-cloro)-tiofenoxipiridina según lo descrito en 
la parte inicial del ejemplo 1. - - -  - -  - -  - -  - -  - -  -
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Se obtiene un producto de oolor blanco; punto de 
fusión: 195-1973C. --------  - --------------------------

EJEMPLO 6

Preparación de 3-propilcarbamilsulfonamido-4-(3'-cloro)-fe- 
5. noxipiridina (fórmula (I) : Z - olorofañilo; = CONHC^Hy;

Rg = H y X = 0).

A. Preparación de 3-sulfonamido-4-(T-cloro)-fenoxipiridina 
(fórmula (I) : Z = clorofenil; )1̂ " H; Rg ** H y X = 0).

iha mezcla de 3-sulfonamido-4-cloropiridina (0,02 
10. mol), metaclorofenolato de sodio (0,04 mol) y meta-clorofe-

nol (0,02 mol) es calentada y man heñida aproximadamente a 
160-180SC durante media hora. La mezcla es tomada con 100 mi 
de alcohol, acidificada por medio de ácido acótico y diluida 
con agua. El producto deseado se precipita; punto de fusión 

15. 161-1632C (cristales blancos). - ----  - ------------------

B. Se mezclan íntimamente 3-sulfonamido-4-(3'-clo- 
ro)-fenoxipiridina (0,01 mol) con propilisocianato (0,0125 
mol) y trietilamina (0,5-1 mi). La mezcla asi obtenida es 
mantenida durante 4 horas a 85-95"C, tomada con 50 mi de al

2Ó. cohol y unos pocos mi de NaOH 2N, calentada para disolver to
da materia soluble, acidificada con ácido acético. Luego se 
agregan a la misma 300 mi de agua. El producto es purificado 
y aislado como se describe previamente, usando una solución 
de NaHCO^ para dar cristales blanoos pequeños; punto de fu-
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sión 177-179*0.----------------------------------------

EJEMPLO 7

Preparación de 3-alil-tiocarbamil-'Sulfonamldo-4-( 3'-cloro)- 
fenilamino-piridina (fórmula (I) ; Z - clorofenilo; = 
aliltiocarbamilo; Rg = H y X =* NH).

En una mezcla de partea iguales de agua y dioxano, 
se disuelve 0,01 mol de la sal sódica de 3-sulfonamido-4-(3'** 
cloro)-fenilaminopiridina, agregándose poco a poco 0,02 mol 
de isotiocianato de alil o. - - ------ - - - ------ - - - -

La mezcla de reacoión se mantiene por una hora a 
50*C, bajo agitación, y luego ea diluida con 250 mi de agua 
y acidificada.----------------- -------------- -------

El producto crudo ea purificado por disolución en 
una solución de agua-alcohol de NuHUO y por la reprecipita­
ción por medio de ácido acético; (p.f. 175-177*0). --------

EJEMPLO 8

Preparación de 3-alilcarbamilsulfonumtdo-4-(3'-cloro)-fenil- 
aminopiridina (fórmula (I) : Z ** clorofenilo; R^ = alilcarba 
milo; Rg = H; X = NH).

Haciendo reaccionar los productos adecuados como 
se describe en el ejemplo 1, se obtiene el compuesto del tjC 
tulo deseado. - -  - - -  - - -  - - -  - - - - - - - - - - _ _
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El producto es purificado por disolución en NaHCO^ 
y reprecipitación (p.f. 161-163H0)* ----------------------

EJEMPLO 9

Preparación de 3-isopropilcarbn.m.tiaul fonnmido-4-isopropilami- 
5. nopiridina (fórmula (I): Z = iaopropilo; a isopropilcarba

milo; Rg = H y X = NH).

Haciendo reaccionar loB produotos adecuados como 
se describe en el ejemplo 1, se obtiene el compuesto del ti­
tulo deseado (p.f. 193^0). --  - - - - - - - - -  --  - --  -

10. EJEMPLO 10

Preparación de 3-metilcarbamilBulfonamido-4-metil-furilamino- 
piridina (fórmula (I): Z - metilfurilo; R̂  metilcarbamilo; 
Rg . H y X = NH).

Este producto se propara convenientemente aplicando 
Í5í cualquiera de los procedimientos descritos en el ejemplo 1,

con muy buenos resultados; p.f. 200-209^0. - - - - - -  ----

- . . EJEMPLO 11

Preparación de 3-isopropilcarbami)suifonamido-4-(3'-metil)- 
- fenilaminopiridina-N-óxido (fór-muLa (I); Z - metilfenilo;

"20. R^ " isopropilcarbamilo; X = N!!)„

' Se condensa primeramente N-óxido de 4-cloro-sulfona
midopiridina (p.f. 217-219^0) oon toluidina empleando el mg-



todo usual. Se hace reaccionar el 0,01 mol de N-óxido de 3- 
sulfonamido-4-(3'**metil)fenilaminapiridina asi obtenido, en 
forma de su sal sódica, con 0,011 mol da isocianato de iso- 
propilo en 50 mi de una mezcla de agua-dioxano (1:1) durante 
una hora aproximadamente a 40"0. La tnezola es diluida con 
250 mi de agua y ajustada a un pH de 4 a 5- El producto crudo 
es purificado por disolución en una solución de agua-alcohol 
(3:1) de NaHCO^ y reprecipitación por medio de HOAC. ----  -

Se disuelve 0,01 mol de 3-isopropilcarbamilsulfona 
mido-4-(3'-metil)fenilaminopiridina en 150 mi de CHCly Se 
agrega lentamente, por gotas, 0,01 mol de Acido metacloropero 
xibenzoico bajo fuerte agitación y la reacción se deja prose 
guir durante algunas horas bajo condiciones de enfriamiento. 
Se evapora el CHCl^ y el residuo es tomado con óter. El mate, 
rial inaoluble, que consiste principalmente del producto cru 
do, es purificado por el acostumbrado tratamiento con

(,.f. 158.0). ......................... .........

EJEMPLO 18

Preparación de 3-etilcarbamilaulf'onam)do-4-(3'-cloro)-fenil- 
amino-5-metilpiridina (fórmula (l); X - olorofenilo; R^ = 
etilcarbamilo; Rg = metilo; X = NH). (p.f. 182*C).

Este compuesto se obtiene mediante cualquiera de 
los mátodos descritos en el ejemplo 1, Sin embargo, se pre­
fiere aplicar el método inicial de ese ejemplo usando como 
materiales de partida isocianato da etilo y 3-sulfonamido-4- 
(3'-cloro)-fenilamino-5-metil-piridina (p.f. 251*0). ------
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EJEMPLOS 13 a 148

Aplicando cualquiera da loa mátodos descritos en el 
ejemplo 1, se preparan los compuestos siguientes, enumerados 
en la tabla siguiente. Si no se espeoifica de otro modo, to­
dos estos productos son cristales de color blanco, apenas so­
lubles en agua, más solubles en alcohol y acetona, solubles 
en las bases y en ácidos inorgánicos ooncentrados. - - ----

Compues
to del*** No. deejemplo código Nombre y punto de fusión del compuesto

13 JDL 383 3-propilcarbam t1nulfonamido-4-N-metilanili- 
nopiridina (fórmula (I): Z - fenilo; R^ = 
propilcarbamilo; Hg = H y X * NCH^); p.f. 
105-107*C

14 JDL 378 3-metilcarbamLtHulfonamido-4-(3'-trifluoro
metil)fenilamlnopiridina (fórmula (I): Z - 
trifluorometilfenilo; = metilcarbamilo;
Rg = H y X = Nt!); p.f. 189-191*0

15 JDL 386 3-etilcarbamllsulfonamido-4-(3'-trifluoroiM
til)fenilamínopl.ridlna (fórmula (I): Z = 
trifluorometilfenilo; <= etilcarbamilo;
Rg = H y X = NH); p.f. 164-165*0

16 JDL 414 3-isopropilcarhamiloulfonamido-4-(3'-trifluo
rometil)fenllamínopiridina (fórmula (I):
Z = trifluorometilfenilo; R̂  = etilcarbami 
lo; Rg . U y X  ̂NH); p.f. 177*0

17 JDL 356 3-butilcarhami.]nulfonaMido-4-(3'-trifluoro
metil)fenilnm1nopiridina (fórmula (I): Z = 
trifluorometilfenilo; R̂  <=* etilcarbamilo;
Rg = H y X  ̂RH); p.f. 164-165*0

POOR
QUAUTY



Continuación

JDL 367 3-terc-butiloarbamilaulfonamido-4-(3'**tri- 
fluorometil) f'eu iiaminopiridina (fórmula 
(I): Z = trifiuoromatilfenilo; R̂  =* t-bu- 
tilcarbamilo; Hg  ̂H y X = NH); p.f. 
168-170SC

JDL 357 3*-paraclorofen.Hotu'bamilsulfonamido-4-.(3'** 
trifluorome til) i'ert Uaminopiridina (fórmula 
(I): Z = trifluorometilfenilo; = para- 
clorofenilca.rba.miio; Rg H; X = NH); p.f. 
208-21OSC

20

21

22

JDL 509 N-óxido de 3-ett!oarbnmiioulfonamido-4-(3'- 
trifluorome til)í'enil aminopiridina (fórmula 
(I): Z s= trifluorometilfenilo; R̂  = etil- 
carbamilo; Hg ^ H y X « NH) p.f. 163^0

JDL 420 3-etiltiocarbantlísul.fonamido-4-(3'-'t¡rifluj3 
rometil)feni.laminopiridina (fórmula (I):
Z = trifluorome bi.ifenilo; R̂  = etiltiocar- 
bamilo; Rg . H y X . NH). p.f. 178-180SC

JDL 402 3-metilcarbamlÍButlonamido-4-(2'-cloro)-f<B 
nilaminopiridina (fórmula (I): Z = clorofe, 
nilo; R̂  - matilcnrbamilo; Rg = H y X =
NH); p.f. 1929(J

23 JDL 403 3-etilcarbamiiuulfonamido-4-(2'-cloro)-fe- 
nilaminopiriüina (fórmula (I): Z = clorofe 
nilo; R̂  a etitoarbamilo; Rg = H y X = NH); 
p.f. 176-17890

24 JDL 404 3"propilcarbt.u<)}.laulfonamido-4-(2'-cloro)- 
fenilamlnopírititufi (fórmula (I): Z = clo- 
rofenilo; R̂  = propilcarbamilo; Rg = H y 
X = NH); p.f. 151-1520C

POOR
QUAUTY



Continuación

JDL 421 3-isopropilonfbam Llaulfonamid.o-4-(2'-clo- 
ro)-fenilamtnopiri.dina (fórmula (1): Z = 
clorofenilo; Hj <= iaopropilcarbamilo; Rg = 
H y X = NH); p.f. 144"G

JDL 422 3-butilcarbami 1 aulfonamido-4-( 2' -cloro) -fe, 
nilaminopiridina (fórmula (1): Z = clorofe 
nilo; R̂  = t-btitiiloarbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 11680

JDL 427 3-terc-butilcarbamtlBulfonamido-4-(2'-clo­
ro) fenilam1nopi.i-1di.na (fórmula (1): Z = 
clorofenilo; Rj <= butilcarbamilo; Rg = H y 
X = NH); p.f. 185°0 '

JDL 428 3-ciclohexilcaibamilBulfonamido-4-(2'-clo- 
ro)fenilaminopiridina (fórmula (1): Z = 
clorofenilo; Hj = cLolohexilcarbamilo; Rg = 
H y X = NH); p.f. 1J7"0

JDL 379 3-metilcarbami i sul f onamido-4-( 3' -cloro) -fe, 
nilaminopiridina (fórmula (i): Z = clorofe 
nilo; R.¡ = met-ilcarbamilo; Rg = H y X =
NH); p.f. fM-17680 '

JDL 387 3-etilcarbamii su 1 f onamido-4-( 3' -cloro)-f e- 
nilaminopiridina (fórmula (1): Z = clorofe, 
nilo; R̂  = etilcarbamilo; Rg = H y X =
NH); p.f. 163-16500

JDL 375 3-propilearbamilsulfonamido-4-(3'-cloro)- 
fenilaminopirid1na (fórmula (1): Z = cloro 
fenilo; Rj <= propilcarbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 17600

JDL 413 3-isopropilcnrb(dn i.lsulfonamido-4-(3'-clo- 
ro)-fenilamintj[iiridina (fórmula (1): Z = 
clorofenilo; Hj = iBopropilcarbamilo; Rg =
H y X = NH); p.f. 179"0

POOR
a U A M T Y



Continuación

JDL 388

JDL 383

JDL 390

JDL 391

JDL 501

JDL 503

JDL 477

JDL 478

3-terc-butilcarbamilnulfonamido-4-( 3 '-clo- 
ro)fenilaminopiridína (fórmula (I): Z = 
clorofenilo; - t-butilcarbamilo; Rg = H; 
X = NH); p.f. 172-173=0

3-ciclohexii narbnmilaulfonamido-4-(3'*clo- 
ro)fenilamlnoplridina (fórmula (I): Z = 
clorofenilo; Hj ^ ciclohexilcarbamilo;
Rg = H; X . NH); p.f. 125SC

3-fenilcarbaml! aul f onamido-4-( 3 '-cloro)-fe, 
nilaminopit'iditia (fórmula (I): Z = clorofe 
nilo; R̂  st feniloarbamilo; Rg s: H y X =
NH); p.f. 214=0

3-paraclorofoni1onrbamllaulfonamido-4-(3'** 
cloro)fenilaminopiridina (fórmula (I): Z = 
clorofenilo; Hj = paraolorofenilcarbamilo; 
Rg = H y X ^ NH); p.f. 213-219=0

3-metilcarbamíJ BUÍfonamido-4-(3'-cloro)-fe 
nilamino-5-meti iptrtdina (fórmula (I): Z = 
clorofenilo; metiilcarbamilo; Rg ^
CH^; X - NH); p.f. 189=0

3-iaopropiloart)Mt))t:t nulfonamido-4-(3 '-clo- 
ro)-fenilam1no-9-mabilpiridina (fórmula 
(I): Z = clorofenilo; R̂  ^ isopropilcarba- 
milo; Rg . OH^ y X . NH); p.f. 174=0

3-metiltiocarbntttilauifonamido-4-(3'-clo- 
ro)-fenilaml,no[)iridina (fórmula (I): Z = 
clorofenilo; Hj ^ mabiltiocarbamilo; Rg =
H y X NH); p.f. 194-195=0

3-etiltiocarbamilaulfonamido-4-(3'-cloro)fe, 
nilaminopirídina (fórmula (I): Z = clorofe, 
nilo; R.j n ebiiblooarbamilo; Rg ^ H y X = 
NH); p.f. 195-196=0

POOR
QUALtTY



Continuación

JDL 479 3-isopropiltiocarbatnilaulfonamido-4-(3'-clo 
ro)fenilaminopirtdina (fórmula (1): Z cío 
rofenilo; R̂  " iaopropiltiooarbamilo; Rg = 
H; X = NH); p.f. 189-191^0

JDL 415 3-metilcarbamilBul fonamido-4-(4'-cloro)-fe. 
nilaminopiridina (fórmula (1): Z = clorofe. 
nilo; R̂  = metiloarbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 180HC

JDL 416 3-etilcarbam U BUifonamido-4-(4'-cloro)-fe 
nilaminopiridina (fórmula (1): Z = clorofe. 
nilo; R^ . etiioarbamilo; Rg = H y X = NH);
p.f. 201"a

JDL 417 3-propilcarba!ttÜnulfonamido-4-(4'-cloro)-fe 
nilaminopiridina (fórmula (1): Z = clorofe. 
nilo; R^ ^ propilcarbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 1b8-)'/oüU

JDL 423 3-isopropilcarbamtÍBUlfonamido-4-(4'-clo- 
ro)-fenilamtnopirtdina (fórmula (1): Z = 
clorofenilo; R̂  = iHopropiloarbamilo; Rg = 
H y X = NH); p.f. 143"C

JDL 424 3-butilcarbami.lBul fonamido-4-(4'-cloro)-fe
nilaminopiridina (fórmula (1): Z ¡= clorofe 
nilo; R̂  = butiioarbomilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 170-!72CC

JDL 425 3-terc-butilcarhnmtlBulfonamido-4-(4'-clo­
ro )fenilamirtop ir id ina (fórmula (1): Z = 
clorofenilo; R̂  <= t-butilcarbamilo; Rg = H 
y X = NH); p.f. 1l8"u

JDL 426 3-ciclohexilcart)am il aulf onamido-4-( 4' -clo- 
ro)fenilaminopi.ridina (fórmula (1): Z = 
clorofenilo; R̂  ^ oiclohexilcarbamilo;
Rg = H y X . NH); p.f. 178SC

POOR



Continuación

JDL 496

JDL 467

JDL 468

JDL 495

JDL 465

JDL 466

JDL 475

JDL 476

3-metilcarbamil suifonamido-4-( 3' -bromo)-f e_ 
nilaminopiridina (fórmula (I): Z = bromofe 
nilo; = metiioarbamilo; Rg =* H y X = 
NH); p.f. 187*0

3-etilcarbami L aui f ot)amido-4-( 3' -bromo)-fe- 
nilaminopiridiita (fórmula (I): Z = bromofe 
nilo; R^ = etiiuarbamilo; Rg ^ H y X = NH); 
p.f. 165-167*0

3-isopropilnarbrt.tr) i ÍHUlfonamido-4-(3'-bro- 
mo)-fenilamtnopir)dina (fórmula (I): Z = 
bromofenilo; = iBopropilcarbamilo; Rg = 
H y X = NH); p.f. 157-159*0

3-me tilcar brmti1nú ifonamido-4-(3'-flúoro)-fe 
nilaminopiriditta (fórmula (I): Z = fluoro- 
fenilo; R] mati) ioarbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 170-!7í!9(j
3-etilcarbnmilauK onamfdo-4-(3'**fluoro)-fe 
nilaminopirid itta (fórmula (I): Z = fluoro- 
fenilo; R^ " eU ioarbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 158-;(a)"U

3-isopropiloaritatrti ÍHUÍfonamido-4-(3'**fluo- 
ro)-fenilaminoptridina (fórmula (I): Z = 
fluorofenilo; R̂   ̂inopropilcarbamilo;
Rg = H; X = NH); p.f. 163-165*0
3-e t ilcarbam i i o u i fo11 am id o-4-(3'!4'- d i elo- 
ro)-fenilaminoplridina (fórmula (I): Z = 
diclorofenilo; H) " eiilcarbamilo; Rg = H 
y X = NH); p.f. 1()6-16H0C

3-isoprop i1o ar bam i i s ulfonamido-4-(3')4'-d¿ 
cloro)fenllaminoptridina (fórmula (I): Z = 
diclorofenilo; R̂  ^ iaopropilcarbamilo;
Rg = H y X . NH); p.f. 123-125*0

POOR
QUAUTY



Continuación

JDL 473 3-etilcarbamilnulfonamido-4-(3'15'-diclo­
ro )fenilaminop ir id ina (fórmula (1): Z - diL 
clorofenilo; R. = atilcarbamilo; Rg = H y 
X ̂  NH); p.f. 165-167"0

JDL 474 3-isoprop iloar baJnilsulfonamido-4-( 3 ' 15' -di, 
cloro)fenilaminopiridina (fórmula (1): Z = 
diclorofenilo; R̂  = iaopropilcarbamilo;
Rg = H y X = NH); p.f. 124-126^0

JDL 504 3-metilcarbamil au!fO!tamido-4-( 3'-RÍtro)-fe, 
nilaminopiridina (fórmula (1): Z = nitrofjs 
nilo; R̂  = metiioarbamilo; Rg = H; X = NH); 
p.f. 173SC (producto amarillo).

JDL 505 3-isopropilcar itnm i1 aulfonamido-4-( 3' -ni- 
tro)fenilaminopt.ridLna (fórmula (1): Z = 
nitrofenilo; R^ a i.Hopropilcarbamilo; Rg = 
H y X = NH); p.f. 166^0 (producto amarillo)

JDL 493 3-metilcarbam i i aui fonamido-4-( 3' -metoxi)- 
fenilaminopiridina (fórmula (1): Z = metoxi 
fenilo; R^ =-s metiioarbamilo; Rg = H; X = 
NH); p.f. 177"<)

JDL 469 3-etilcarbamii.au) fonamido-4-(3'-metoxi)-fe 
nilaminopiriditta (fórmula (1): Z = metoxi- 
fenilo; R̂  a etilcarbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f. 99-101"u

JDL 470 3-isopropiloari)ami t)^uifonamido-4-(3'-meto- 
xi)fenilami^o^)iridina (fórmula (1): Z = me 
toxifenilo; R̂   ̂iaopropilcarbamilo; Rg = 
H y X = NH); p.f. 144-1469C

JDL 494 3-metilcarbamiluulfonamido-4-(3'-metil)-fe^ 
nilaminopiridina (fórmula (1): Z = metilf¡e 
nilo; R^ = metiioarbamilo; Rg " H y X = 
NH); p.f. 174"0

POOR
MAUTY



Continuación

JDL 463

JDL 464

JDL $11

JDL 512

JDL 468

JDL 487

JDL 486

JDL 471

3-etilcarbamilauifonamido-4-(3'-metil)-fe- 
nilaminop ir id in a (fórmula (I): Z = metilfe 
nilo; R̂  = etilcarbamilo; Rg *= H y X =
NH); p.f. 151-153"C

3-isopropilcarham)i aulfonamido-4' -(3'-mo­
til )-fenilaminop ir id ina (fórmula (I): Z = 
metilfenilo; R.j - iuopropilcarbamilo; Rg = 
H; X = NH); p.f. )6_1-164"C

3-etilcarbamt ÍH!!l.fonnmido-4-(3'-etil)-fenil 
aminopiridina (fórmula (I); Z = etilfenilo; 
R^ = etilcarbamilo; Rg " H y X = NH); p.f. 
165SC

3-isopropi i car hum 11aulfonamido-4-(3'-etil)- 
fenilaminopiridina (fórmula (I): Z = etil­
fenilo; R̂  =* inupropilcarbamilo; Rg = H;
X = NH); p.f. 145"M

3-etilcarbamiluuifonamido-4-( 3 '-trifluoro- 
metil-4'-oforo)fon 1 iaminopiridina (fórmula 
(I): Z = tr-i f.lucróme i ii-clorofenilo; R̂  = 
etilcarbamilo; Rg  ̂H y X " NH); p.f. 1723c

3-isopropilcarbami ÍHulfonamido-4-(3'-tri- 
fluorometil-4' -cloro) fenilaminopiridina 
(fórmula (I); Z "= irifluorometilclorofeni- 
lo; R̂  = isoproptlcftrbamilo; Rg = H y X = 
NH); p.f.

3-butilcarbami i nuifonamido-4-( 3'-trifluor2 
metil-4'-cloro)fenilaminopiridina (fórmula 
(I): Z = trlfl acromo Ml-clorofenilo; R̂  = 
butilcarbamilo; Rg  ̂H y X - NH); p.f. 1283c

3-e tilcarbam i 1 nú if ouamido-4-me til-furilami 
no-piridina (fórmula (I): Z = metilfurilo;

= etilcarbamilo; Rg - H y X = NH); p.f. 
183-18430

QUAUTY



Continuación

73 - JDL 472

74 JDL 485

75 JDL 506

76 JDL 483

77 JDL 491

78 JDL 384

79 JDL 385

80 JDL 529

3-isopropilcarbamíl aul.fonamido-4-metilfuril 
aminopiridlna (fórmula (1): Z = metilfurilo;

= isopropilcarbamilo; Rg =* H y X = NH); 
p.f. 147-14S"0 '

3-butilcarbnmilaulfonamidO"4-metilfurilami- 
nopiridina (fórmula (I)! Z <= metilfurilo;
R̂  = butilcarbamilo; Kg «* H y X = NH); p.f. 
159CC

3-metilcarbami1aulfonamido-4-(3'-piridilami 
no)piridina (fó)inula (l)i Z " piridilo;
R̂  = metilcarbamlio; Rg H y X = NH); p.f. 
249^C -
3-isopropilcarhnmLlnulfonamido-4-dietilami- 
nopiridina (fórmula (I): Z = etilo; R̂  = 
isopropilcarbamilo; Rg - H; X = NCgH^); 
p.f. 10230

3-butilcarbami t aul fonamido^-isopropilami- 
nopiridina (fórmula (1): Z = isopropilo;
R^ = butilcarbamilo; Rg ^ H y X = NH); 
p.f. 16100

3-prop ilc ar bam11 su1fon amido-4-(3'-cloro)- 
tiofenoxiplridirta (fórmula (I): Z = feni- 
lo; R.j = propiloarbamilo; Rg = H y X = S); 
p.f. 174-17600

3-terc-butilcarbatn t1aulfonamido-4-( 3' -clo- 
ro)tiofenoxipiridlna (fórmula (I): Z = cío 
rofenilo; R̂  = i-butlloarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 128"0

3 -butilo ar bam i. 1 a u 1 f o 11 ami d o- 4 -me t atr i flúor jo 
metiltiofenoxlpiridtna (fórmula (I): Z = 
metatrifluoroittetiilfenilo; = butilcarba­
milo; Rg = H y X *= S); p.f. 167-168SC

POOR
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Continuad ón

81 JDL 530 3-ciclohexn.cai'bami.lBulfonamido-4-metatri- 
fluorometiltiofanoxlpiridina (fórmula (I):

. Z = metatrifluoromahilfenllo; = ciclohê
xilcarbamilo; R g ^ = H y X  = S);p.f. 183- 
185^0

82 JDL 546 3**inetilcarbamilnu)f't)nnmido-4-(3'-clorofe-
. nil)tiofenoxiplrtdina (fórmula (I): Z = 3'** 

clorofenilo; = mebilcarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 182"C .

83 547 3-etilcarbamiisuiff)namLdo-4-(3'*"Clorofenil)
tiofenoxipiridina (fórmula (i): Z = 3'-clo 
rofenilo; R̂  - atUcarbamilo; Rg <= H y X =

. S); p.f. 190"U

84 548 3-isopropilcart)m!ttlaulfonnmido-4-(3'-cloro
fenil)tiofenoxipir)dina (fórmula (I): Z = 
3'-clorofenilo; isopropilcarbamilo;
Rg = H y X . S)( p.f. 208QC

85 549 3-fenilcarbamt.Íí!U)fotiamido-4-(3''*'Clorofe-
niJ{)tiofenox̂ )iridina (fórmula (I): Z = 3'­

' clorofenilo; Rj feuiluarbamilo; Rg = H y
X = S); p.f. 170"íi

86 551 3**paraclortjfenl ) oarbamílsulfonamido-4-(3'-
clorofenil)-bioff)noxfpiridina (fórmula (I): 
Z = 3'-clornfen!to; ** paraclorofenilcar 
bamilo; Rg^H y x '= H); p.f. 223-225^0

87 554 3-etilcarbamflHu)fatu)mido-4-(3'-trifluoro-
metilfenil)t.Lof(3))fjxtpi.rfdina (fórmula (I):
Z = 3'"frifim)romet<ii.fenHo; R̂  = etilcar- 
bamilo; Rg ^ H y X ^ b); p.f. 142^0

88 555 3-propilcarbamt) Bubfunumi.do-4-(3'-trifluo-
* rometllfenil)t;iofnnoxipiridina (fórmula (I):

Z = 3'**trifluoro[[)et¡iffanilo; R̂  =! propilcar 
bamilo; Rg * H y X  ̂S); p.f. 156^0

aUAUTY



Continuación

89 556

90 557

91 560

92 573

93 574

94 575

95 576

96 577

3-iaopropilcarbamLl.Bulfonamido-4-(3'"*trifluo 
rometil)tiofanoxipiridina (fórmula (I): Z =
3'-trifluorome tilfen tío; R̂  = isopropilcarba 
milo; Rg = H y X = S)} p.f. 165^0

3-tert. butilcarbam i. laulf onamido-4-( 3' -tri- 
fluorometilfenil)-tiofenoxipiridina (fórmula 
(I): Z = 3'-trifluorometilfenilo; = tert. 
butilcarbamilo; Rg R y X ** S); p.f. 180^0

3-butilcarbamilaulfonamido-4-(3*4-diclorofe- 
nil)tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 3*4- 
diclorofenilo; R̂  <= butilcarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 227"U - ,

3-etilcarbamtl.sulfonamido-4-( 3*4-diclorofe- 
nii)tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 3*4- 
diclorofenilo; R̂  = etilcarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 186-lUHBu

3-isopropilca:'bHmilBUt fonamido-4-(3^4-diclo- 
rofenil)-tiofet^f)x^^^ir^dina (fórmula (I): Z = 
3,4-diclorofeniLo; R.j - iBopropilcarbamilo;
Rg = H y X = S)[ p.f. 221^c

3-tert.butilcarbam).) Buifonamido-4-(3*4-diclo 
rofenil)-tiofonfxip)ri.dina (fórmula (I): Z = 
3,4"diclorofeni)o; R̂  <=* tert.butilcarbamilo; 
R , = H y X - B ) , , - i ' .  204-206

3-propilcarbamílt3nl fonamido-4-(3* 4-diclorofe 
nil)-tiofenoxipir)dina (fórmula (I): Z = 3*4- 
diclorofenitn; ^ propilcarbamilo; Rg = H 
y X = S); p.f. 207-209

3-butilcarbamil8ulfouamtdo-4-(3*4-diclorofe- 
nil)-tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 3*4- 
diclorofenilo; R̂  butilcarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 207^0
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!

97 581

98 582

99 583

100 584

101 585

102 588

103 589

104 590

3-metilcarba.mllsuli'oaamido-4-(3)5-diclorofe- 
nil)tiofenoxlpirldina (fórmula (i): Z = 3,5- 
díclorofenllo; R̂  = meblloarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 214-2H.sc

3-etilcarbamilsulfon!'unido-4**(3)5-diclorofe- 
nil)-tiofeaoxipirld1aa (fórmula (I): Z = 3)5- 
diclorofenilo; R̂  = ebllcarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 195-197SU

3-propilcarbamilsulfcaa.mido-4-( 3) 5-diclorofe_ 
nil)tiofenoxipirídlaa (fórmula (I): Z = 3)5- 
diclorofenilo; R̂  ^ proptloarbamílo; Rg = H 
y X = S); p.f. 207-209"U '

3-tert .butilcarbarntl au Lfonami.do-4-( 3) 5-diclo 
rofenil)-tiofG!U)^i[)ir1dina (fórmula (I): Z = 
3)5-diclorofenilo! R] =3 tert.butilcarbamilo; 
Rg = H y X = 3); p.f. 156-158"C

3-ciclohexilcar¡)ami.l aa ).foaamido-4-(3,5-dicl^o 
rofenil)-tiofoaox1p1rtt11aa (fórmula (I): Z = 
3)5-diclorofenUo; Rj clclohexilcarbamilo; 
Rg - H y X = 3); p.f. 191-193SC

3-isopropilcarbami)no)foaamldo-4-(3,5-diclo- 
rofenil)-tiofmmx]})irt,diaa (fórmula (I): Z = 
3)5-diclorofc)ntlo] Rj - iaopropilcarbamilo;
Rg = H y X . B); p.f. 198-200SC

3-butilcarbamllnul fft)Hmido-4-(3)5-diclorofe- 
nil)-tiofenoxiplrid1tia (fórmula (I): Z = 3)5- 
diclorofenilu} Rj bablloarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 168-17tl"c

3-fenilcarba)))¡lBU.].fonnm1dü-'1-(3)4-diclorofe- 
nil)-tiofenoxlplrldtaa (fórmula (I): Z = 3,4- 
diclorofenilo; Rj  ̂fcailoarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 2213(3

POOR
QUAUTY
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105 594

106 595

107 596

108 597

109 598

110 599

111 600

112 604

3-metilcarbamLlsulf ona.mido-4-( 2,6-diclorofe- 
nil)-tiofenoxtpiridtna (fórmula (I): Z = 2,6- 
diclorofenilo; R̂  = metiloarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 223-225"C

3-etilcarbamiisulfonamido-4-( 2,6-diclorofe- 
nil)-tiofenoxtpiridina (fórmula (I): Z = 2,6- 
diclorofenilo; R^ <= etilcarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 207-20800

3-propilcarbamílBUlfonmntdo-4-(2,6-diclorofe 
nil)-tiofenoxipiridina (fórnala (I): Z = 2,6- 
diclorofenilo; R̂  = prcpiluat'bamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 218-22000

3-isopropilcarbn)tti.lsulfonamida-4-(2,6-dicloro 
fenil)-tiofenoxipir1d1na (fórmula (E): Z =
2.6- diclorofenil.u( R^ <= iBopropilcarbamilo;
Rg = H y X = 3); p.f. 214-21500

3- .butilcarbarntl mi! f onamido-4-( 2,6-dicl()
rofenil)-tiofcnux1pirtd1na (fórmula (I): Z =
2.6- diclorofenilo; R̂  ^ butilcarbamilo;
Rg = H y X = H); p.f. 185-1870C

3-tert.butilnarbnmi1nulfonamido-4-(2,6-diclo- 
rofenil)-tioinnoxip)rtdina (fórmula (I): Z
2.6- diclorofenilo; Rj ^ tert.butilcarbamilo; 
Rg = H y X = S); p.f. 125-1270C

3-fenilcarbantilBuif cnam1do-4-( 2,6-diclorofe- 
nil)-tiofenoxLpirid1na (fórmula (I): Z = 2,6- 
diclorofenilo; R̂  fenlloarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 222-224"0

3-etilcarbamilaulfonam1da-4-(2,6-dicloro-3-me, 
tilfenil)-tiofanoxipir!.dinn (fórmula (i): Z =
2.6- dicloro-3-meiilfenilt); R̂  " etilcarbami­
lo; Rg = H y X = 8); p.f. 2110o

Continuación
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3-propilcarbamilsuJfonamido-4-(2,6-dicloro-3- 
metil-fenil)-tiofenoxi{)iridina (fórmula (I):
Z = 2,6-dicloro-3-matilfenilo; = propilcar

= 185^0 "

3-isopropilcarbamilBuifonamido-4-(2,6-dicloro- 
3-metilfenil)-tiofenoxJpiridina (fórmula (I):
Z = 2,6-dicloro-3"mebllfBnilo; R̂  = isopropil 
carbamilo; Hg = H y X ^ S); p.f. 201-203^0

3-butilcarbamilsulfonami.do-4-( 2,6-dicloro-3- 
metilfenil)-tiofenoxi{)iridina (fórmula (I):
Z = 2,6-dicloro-3-meHlfanilo; R̂  = butilcar- 
bamilo; Rg = H y X =" S); p.f. 133-140^0

3-fenilcarbamilBulfotmmtdo-4-(3-clorofenil)- 
tiofenoxipiridina (fórtauia (I)! Z = 3-clorofe 
nilo; R̂  = fenllcarhamiio; Rg . H y X = S); 
p.f. 123*C

3-fenilcarbamilmrif<muiaLdo-4-( 3*-trifluorome- 
til-fenil)-tiofanoxt})irLdina (fórmula (I):
Z = 3-trifluoroaiHU.it'oniio; <= fenilcarbami 
lo; Rg = H y X - S); p.f. 1ÜO"C

3-paraclorofanLl <;[ul)amiioulfonamido-4-(3-tri- 
fluorometilfanil)-1 iofanoxipiridina (fórmula 
(I): Z = 3-trifluot-<jmaMlfenilo; R.¡ = paracl^ 
rofenilcarbum i i o; Rg =< H y X = S); p.f. 
177-179SC

3-metilcarb<nnilsu! fuuamido-4-( 3-metilfenil)- 
tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 3-metilfe^ 
nilo; R̂  = matiloarb<tm¡.).o; Rg ^ H y X - S); 
p.f. 178SC

3-etilcarbami! oulf otuuâ  dt.)--4-( 3-mctilfenil)-tio 
fenoxipiridina (fórmutu (1); Z c 3-metilfeni- 
lo ;  R. =¡ etiloarbamilo) Rg ^ H y x = S); p.f. 
197CC

POOR
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618 3-propilcarbamilHulf(inamido-4-(3**metilfenil)-
tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 3-metilfe, 
nilo; R^ = propiloarbamilo; Rg = H y X = S); 
p.f. 192-193SC '

619 3-isopropircarbamil6ulfonamido-4-(3*-metilfe- 
nil)-tiofenoxipiridina (fórmula (i): Z = 3-me 
tilfenilo; R̂  = Isopropilcarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 182-183=0

620 3"*i)utilcarbamilsulfonamido-4-( 3-metilfenil)-
tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 3-metilfe 
nilo; R^ = butilcarbamiio; Rg ^ H y X = S); 
p.f. 153=0 .

674 3-metilcarbamilsulf onamido--4-( 4-metilfenil)- 
tiofenoxipiridina (fórmula (I); Z = 4-metilfe. 
nilo; = metílcnrlmmtlo, . H y X = S); 
p.f. 177=C

675 3-etilcarbamilBUlfonamido-4-(4-metilfenil)- 
tiofenoxipiridiua (fórmula (I): Z = 4-metilfe 
nilo; R^ = etllcarbamllo; Rg a H y X = S); 
p.f. 163=0

676 3-propilcarbamil Rulf"uamt.do-4-(4-metilfenil)- 
tiofenoxipiritlina (fórmula (I): Z = 4-metilfe 
nilo; R̂  = propilcar))amt.lo; Rg = H y X = S); 
p.f. 202-204"0

677 3-isopropilcnrbumi lau.)fonajnido-4-(4-metilfe- 
nil)-tiofenoKÍpirid)na (fórmula (I): Z = 4-me 
tilfenilo; Rj = ie<'[)ro))iloarbamilo; Rg = H y 
X = S); p.f. 208=0

678 3-butilcarbnmilsulfonamtdo-4-(4-metilfenil)- 
tiofenoxipirtdina (fórmula (I): Z = 4-metilfe. 
nilo; R.j = butilcarbamUo; Rg H y X = S); 
p.f. 188-190=0

QUAÍJTY
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129 679

130 732

131 733

132 734

133 735

134 736

135 724

136 723

3-fenilcarbam i.lsul f cu mtt 1d o-4-(4-metilf enil) - 
tiofenoxipirldina (fórmula (i); Z = 4-metilfe 
nilo; R,j = fenUca-rluunllo; Rg ** H y X = S); 
p.f. 152SC

3-metilcarbamilaul.fana!ni.do-4-( 2'-clorofenil)- 
tiofenoxipiridina (fórmula ( I ) :  z = 2'-cloro- 
fenilo; = meMlcarbamilo; Rg = H y X = S); 
p.f. 216RC

3-etilcarbamilaulfonnmi.do-4-( 2'-clorofenil)- 
tiofenoxipiridlnu (fórmula (I): Z c 2'-cloro- 
fenilo; R^ = Bliiloarbamilo; Rg = H y X = S); 
p.f. 217-219"0 .

3-propilcarbamllsulfonamldo-4-(2'-clorofenil)- 
tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 2'-cloro- 
fenilo; R^ *= propilcarbamilo; Rg = H y X = S); 
p.f. 194SC

3-isopropilcarbaml t ttu l fonamldo-4-( 2'-clorofe- 
nil)-tiofenoxipirLtllna (fórmula (I): Z = 2'- 
clorofenilo; R^ lacpropiloarbamilo; Rg = H 
y X = S); p.f. 194-l9d"M

3-butilcarbam 1 lsul f onam l.d c-4-( 2' -clorof enil) - 
tiofenoxipirldina (fórmula (I): Z = 2'-cloro- 
fenilo; R^ = butiloarbatttl lo; Rg c H y X = S); 
p.f. 187^0

3-tertiobutiloarbnmí latí! fonamido-4-(2'-cloro- 
fenil)-tiofenoxlpiridlua (fórmula (I): Z = 2'- 
clorofenilo; Rj ^ t;art.lobul.lloarbamilo; Rg =
H y X = S); p.f. 1H4"0

3-ciclohexilcarl)amt.lnul fonamido-4-( 2'-clorofj& 
nil)-tiofenoxlni.rldina (fórmula (I): Z = 2'- 
clorofenilo; R^ =< oiclohexlloarbamilo; Rg = H 
y X = S); p.f, 197°0

Continuación
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137 722

138 737

139 753

140 713

141 712

142 720

143 718

144 710

3-fenilcarbamilBulfonamido-4-( 2 '-clorofenil)- 
tiofenoxipiridina (fórmuia (I)t Z - 2'-cloro- 
fenilo; R^ = feniloarbatnilo; Rg <= H y X = S); 
p.f. 189BC

3-paraclorofen i] oar bam Haulf onamido-4-( 2' -clô  
rofenil)-tiofottoxipiridina (fórmula (I): Z = 
2'-clorofenilo; R^ parador ofenilcarbamilo;
Rg = H y X = 3); p.f. 215-217^0

3-etilcarbamilaul.fona'n ido-4-(4'-clorofenil)- 
tiofenoxipiridina (fórtnula (I): Z = 4'-cloro- 
fenilo; R^ = etilcarbamilo; R g = H y X = S ) ;  
p.f. 177-179"0

3-butilcarbamilsulfonamido-4-(4'-clorofenil)- 
tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 4'-cloro- 
fenilo; = butilcarbamilo; Rg = X y X = S); 
p.f. 205SC

3-ciclohexiIcarbamilsulfonamido-4-(4'-clorofe 
nil)-tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 4'- 
clorofenilo; R̂  = olelobaxilcarbamilo; Rg = H 
y X = S); p.f. 217°0

3-fenilcarbamilsulfonam ido-4-(4'-clorofenil)- 
tiofenoxipirldina (fórmala (I)! Z = 4'-clorofe, 
nilo; R^ = feniloarbatnilo; Rg - H y X = S); 
p.f. 201BC

.3-paraclorofeniif:arbam1.1aulfonamido-4-(3'-me- 
tilfenil)-tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 
3'-metilfenilot R̂  pnradorofenilcarbamilo; 
Rg = H y X = S); p.f. 212-213"C

3-paraclorofen 1 Loar bu m i1a ulfon amido-4-(4'-me- 
tilfenil)-tiofenoxipirid.ina (fórmula (I): Z = 
4'-metilfenilo; Rj paraolorofenilcarbamilo; 
Rg = H y X =. S); p.f. 225"0

Continuación
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145 688 3**fenilcarbami.) oulfonan)idO"4-( 3' ,4'-dicloro-
fenil)-tiofenoxiplritUna (fórmula (I): Z = 
3',4'-diclorofenHo; c fenilcarbamilo; 
Rg = H y X = H); p.f. )76-178so

146 738 3-paraclorofenilcarbamHaulfonamido-4-(3' ,5'
diclorofenil)-tiofenoxipiridína (fórmula (I): 
Z = 3',5'-diclorofeni.io; ** paraclorofenil- 
carbamilo; Rg c H y X = S); p.f. 2223C

147 719 3-fenilcarbnmilsulfnnamido-4-(2',6'-diclorofie
nil)-tiofenoxipiridina (fórmula (I): Z = 
2',6'-diclorofenilo; R̂  ^ fenilcarbamilo; 
Rg = H y X = S); p.f. 254^0

148 757 3-*fenilcarbnmilsulfonnmido-4-(2',6'-dicloro-
3'-metil-fenJl)-tiofenoxtpiridina (fórmula 
(I): Z = 2',6'-dioloro-3'-:netilfenilo; R^ = 
fenilcarbamilo; Rg ^ R y X " S); p.f.
198-20030.

N___ O T A

Se declaran de novedad y propiedad para EspaRa, 
aua territorios y plazaa de soberanía, laa siguientes: - - -

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

1 Procedimiento para preparar derivadoa de p ir id i,
na y, máa particularmente, para preparar un compuesto de la 
aiguiente fórmula general:---- -------------------------

X-Z

(I)

POOR
QUAÜTY



- 36 -

en la cual X representa un grupo amino, alqutlamino de 1 a 4 
átomos de carbono, oxi o tío, R̂  representa un grupo de la 
fórmula: - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - - -

R^NHÓA (II)

10.

15.

v 20.

en la cual A representa oxigeno o azufre y R^ representa un 
alquilo de 1 a 4 átomos de carbono, alquenilo, cicloalquilo 
o fenilo, siendo este último posiblemente sustituido; Rg re­
presenta hidrógeno o un grupo metilo y Z representa un grupo 
alquilo de 1 a 4 átomos de carbono o un grupo fenilo que pus 
de ser sustituido por uno o más sustituyentes seleccionados 
entre los grupos alquilo de 1 a 4 átomos da oarbono, alcoxi, 
halo, trifluorometilo y los nitro, con ia condición de que:
1) cuando X representa un grupo amino, Z, R̂ , Rg y R^ puede 
tenar todos los significados indicados precedentemente; 2) 
cuando X representa un grupo oxi o tfo; Z solamente puede rj3 
presentar un grupo fenilo de acuerdo con lo definido preceden 
tementa; 3) cuando X representa un grupo alquilamino, Z sola 
mente puede representar un grupo alquilo de 1 a 4 átomos de 
carbono o un grupo fenilo de acuerdo oon lo definido prece­
dentemente, así como su N-óxido y sus sales de adición ácida 
y básica, caracterizado por comprender hacer reaccionar un 
compuesto de la siguiente fórmula: ----------------------

X-Z

R SOgNHg (III)

en la cual X, Z y Rg tiene los significados precedentes, o un

POOR
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N-óxido del mismo con un isoclanato o isotiocianato de la fór 
muía! - - - ----------------------- - - - ---------------

R^N = 0 " A (IV)

en la cual R^ y A tienen los significados precedentes, o con 
un alquiloformiato de acuerdo con la fórmula! - - - - - - -

5.

Ha*! C
^ O R y

(V)

en la cual Ry representa un íprupo alquiio de 1 a 4 átomos de 
carbono y Hal representa un Atomo de halógeno, y una amina 
de la fórmula:---------- ---- - - - - - - - - - - - - - -

R̂ NHg (VI)

en la oual R^ tiene los significados dados precedentemente, 
siendo tratado el compuesto obtenido con Acido metacloropero 

10. xibenzoico, si se desea obtener un N-óxl.do, y/o con un ácido
o una base, si se desea obtener una sal de adición. ------

2.- "PROCEDIMIENTO PARA PREPARAR DERIVADOS DE PIRI 
DINA".-------------- -------------------------

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

MADRID, 14 AUR. 1975 
P.A. M. OUMI.L SUNOL

maf.
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