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Hoja nam. 1

El presente invento se refiere a un método pa
re la obtencién de 2-furil-(4,5-dimetil-2-piridil)-carbi
nol de férmula I a partir de 2-(2-furoil)-4,5-dimetilpiri
dina de fdrmula II (compuesto descrito en ls solicitud de
patente espafiola n? 462.989 perteneciente a la firma so
licitante, presentada en fecha 7 Oct. 1977 ) por la ac-
cidén del borohidruro sdédico en disolucidn metandlica.

Q OH |
N |
M @ — [ @
CH, H,
II E I o3

El compuesto I es una sustancia nueve con po-
sible interés farmacoldégico como analgésico y se obtiene,
de acuerdo con el método del invento, haciendo reaccionar
la 2-(2-furoil)=-4,5-dimetilpiridina disuelta en metanol
con borohidruro sdédico a la temperatura de reflujo. Tras
hidrolizar con agua y extraer con éter se obtiene el 2-fu
ril-(4,5-dimetil-2-piridil)carbinol.

El siguiente ejemplo se da sdlo a titulo de
ilustracidén y en ningin modo ha de comsiderarse como limi-
tativo del alcance del invento.

Ejemplo: Obtencién de 2-furil-(4,5-dimetil-2-piridil)ecarbi

nol

Se disuelven 6,4 gr de 2-(2-furcil)-4,5-dime
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| tilpiridina en 200 ml., de metanol. A dicha disolucidn se

Hoja ntm, 2

le afiaden lentemente y enfriando exteriormente con hielo
4,84 gr. de borohidruro sédico. Se calienta a reflujo du
rente 4 horas, Transcurrido dicho tiempo se vierte la mqj
cla de reaccidn sobre agua y hielo y se extrae con éter.
Las capas etéreas evaporadas a sequedad proporcionan 5,3 g
de un aceite que se cromatografia a través de una columna
de gel de silice. Las fracciones eluidas con benceno y
con benceno/cloroformo : 55/45 proporcionan 3,1 gr de 2-fu
ril-(4,5-dimetil=2~piridil)carbinol. Una muestra analiti-
ca recristalizada de éter tiene un punto de fusidn de 88-
-89¢¢,

Anglisis caelculado pars C, H; ;NO, ¢ C= 70,913 H=6,45;

13772

PROPIEDADES FARMACOLOGICAS DEL PRODUCTO DEL INVENTO
Es un producto con actividad analgésica. Su

toxicidad y actividad ha sido comparado con las del dextro

propoxifeno.

A - TOXICIDAD AGUDA
Se ha realizado la toxicidad aguda en ratone

albinos I.C.R. Swiegs, de ambos sexos, de 30 42 g de peso,

mantenidos en ayunas durante las 24 horas anteriores a lea

experiencia. Se ha mantenido constante la temperatura y
la humedad relativa ambiental. Los productos se han admi-]
nistrado por via intreperitoneal, contando el nimero de
muertes a las 48 horas del tratamiento. EL cdleulo de la
dosis letal (DL5O) se ha efectuado por el test de Litch
fiel-Wilcoxon. Los resultados obtenidos han sido.

3
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TABLA I
Productos: DLEO (mg/kg)
I 274,8
Dextropropoxifeno 140

B - ACTIVIDAD ANALGESICA

1 - Analgesia térmicg
Se ha estudiado el efecto analgésico térmico

en ratones albinos I.C.R. Swiss. Se ha empleado la técni~
ca del Hot plate a 552C. Se han hecho lotes de 10 rato=-
nes.

Los productos en estudio se han administrado

| por via intraperitoneal y a los 30 minutos se les ha pueg

to en el plato caliente contdndose el nimero en segundos,
que tarden en saltar. Se ponen lotes de animales control
que sdlo mom inyectados con agua destilada.

Los resultados estén expresados en la tabla

IT.
TABLA IT
Tratamientos | Dosis | Tiempo de salto | Significacidn de
mg/kg | en seg. -~ + S. | Diferenc. contro-
E.Mo (1) les dextropropoxif.

Control -~ |50 & 4,364 -_— -
I 30 63,7 i 5’215 NoSo . NoSc
Dextropropo

xifeno 30 | 69,6 + 17,448 -
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2 - Inglgesia quimica

t0 del dcido acético.

del 4cido acético.
Los resultados estén expresados en la Tabla

- (1) Valores medios 4 error standard de la media
El producto I carece de accidn analgésica

Se ha estudiado el efecto analgésico en rato
neg albinos I.C.R. Swiss, con la técnica del retorcimien~
Se han hecho lotes de 10 ratones,

Los productos en estudio se han administrado
por via intraperitoneal y & los 30 minutos se inyecta
0,25 ml de 4cido acético 1% por via intraperitoneal. Se
pone un lote de animales control que sdlo reciben el dci-
do acético. Se cuenta el mimero de retorcimientos en ca-

da ratdn a los 20 minutos siguientes a la administracién

Hoja nam. 4

III.
TABLA III
Tratamientos | Dosis | N2 de retorcimien | Significacidn de
mg/kg| tos = + S.E.M. (1)| Diferencias Con-
z -
troles Dextropro
poxifeno
ContrO]. ———— 73,2 i 9,14 - hadadend
I 30 | 84,1 % 5,87 N.S. 9<0,05
Dextropropo _
xifeno 30 35,1 ¢ 6,34 p 40,01 -

El producto I carece de

accién analgésica.
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REIVINDICACIONES

Los puntos de invencidn propia y nueva que se
presentan para gque sean objeto de esta solicitud de Paten-
te de Invencién en Espafia, por VEINTE afios, son 1los que se
recogen en las reivindicaciones siguientes:

18,~ Un procedimiento para la obtencidn de
2-furil=(4,5-dimetil-2-piridil)carbinol de fdérmula I

caracterizado porque se hace reaccionar la 2-(2-furoil)-
=4,5=-dimetil-piridine de férmula II

| O

CH3

IT
con borohidruro sddico en disolucidn metandlica y porque
tras hidrolizar y extraer con éter se obtiene el compues-
%o de férmula I. .
28,- UN PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE
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| 2-FURIL-(4,5-DIMETIL-2-PIRIDIL)~CARBINOL.

méquina por una sola cara.

Madrid, 140011977

P.A. Alberto lzaburv

Por Pader,

Hoja nGm. 6

Tal y como se ha descrito en la Memoria que

antecede y para los fines que se han especificado.
Egta Memoria consta de séis hojas escritas a
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