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Esta invencidn tiene por objeto la sintesis
de nuevos derivados del &cido salicilico. Estos
compuestos se caracterizan por poseer unas pro-
piedades analgésicas, antipiréticas'y antirreu~

5.~ maticas superiores a los Acidos salicilico y

acetilsalicilico, sobre todo en uso tdpico.

Este proéedimiento de obtencidén se ha apli-
cado a tres derivados del A4cido salicilico: Sa—
licilato de 2-amino-6-picolina, salicilato de. .

10.- 2-amino-3-picolina y salicilato de heaminometil-
piridina. Las estructuras respectivas de estos
tres nuevos derivados,obtenidos mediante él pre=-

sente procedimiento, son las siguientesi
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DESCRIPCION DEL PROCESO

El proceso de obtencidn de estos nuevos com~
puestos se lleva a cabo, disolviendo el &cido sa=-
licilico en etanol. A esta disolucibn se le afiade,
gota a gota y con fuerte agitacidn, una soluciébn
etanbdlica de la amina correspondiente a cada caso.
Se mantiene la agitacién hasta que se forma un
precipitado del correspondiente derivado salici-
lico y, después, durante una hora. El producto

es filtrado y lavado con etanol.

EJEMPLO I

SALICILATO DE 2-AMINO-6-PICOLINA

En un reactor de tres bocas, provisto de agi-
tacibén, embudo de adicidn y refrigerante de aire,
se disuelven 13,8 gr (0,1 mol) de &cido salicili-
co en 80 ml de etanol. Con fuerte agitacibn se
afiaden, gota a gota, 10,8 gr (6,1 mol) de 2-ami-
no-6-picolina disueltos en 50 ml de etanol. La
agitacidén se mantiene hasta la formacidn de un
precipitado y, después, durante una hora. El pre-
cipitado de salicilato de 2-amino-6-picolina se

filtra, se lava con etanol y se seca a vacio.

Se obtienen 18 gr de salicilato de 2-amino=-
6-picolina. Por concentracibén de las aguas ma-
dres hasta la mitad de su volumen, se obtienen
adicionalmente 4 gr de producto.

Rendimiento: 89%

Punto de fusibdn: 1632C

o-/oo-



Se-

10.~

15.-

ANALISIS ELEMENTAL

CALCULADO ENCONTRADO
%C %L %N %e % AN
63,38 5,73 | 11,38} | 63,6 | 5,6 |11,3

ESPECTRO ULTRAVIOLETA. Solucién 1% en etanol.

Maximos a 30Li2nm y 230%5nm contvaiores de

lcm

El% de 460 y 634 respectivamente.

. ESPECTRO INFRARROJO

Una dispersidn del producto en BrK presenta ban- -

das de absorcidn intensas a

3280; 3000, 2800-2600, 1940, 1680, 1640, 1480,
1350, 1200, 1000 y 860 cm™*

ESPECTRO RMN

‘Realizado en Dimetilsulfbéxido deuterado

Seﬁal(escalag) Multiplicidad| Integracidnj Asignacibén
) : Protones
8~6,5 ppm comple ja 7 H aromiticos

2,5 ppm singlete 3 H CH,,-Ar

EJEMPLO IT

SALICILATO DE 2~AMINO-3~PICOLINA

En un reactor de tres bocas, provisto de agi-

tacidén, embudo de adicidn y refrigerante de aire,

‘se disuelven 13,8 gr (0,1 mol) de A&cido salicili-
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co en 80 ml de etanol. Con fuerte agitacibén se
anaden, gota a gota, 10,8 gr (0,1 mol) de 2-ami-
no-3-picolina disueltos en 50 ml de etanol. La
agitacibn se mantiene hasta la formacibn de un

precipitado y, después, durante una hora.

El precipitado de salicilato de 2-amino-3-
picolina se filtra, se lava con etanol y se se~-

ca a vacio.

Se obtienen 17 gr de salicilato de 2-amino-
3-picolina. Por concentracibn de las aguas madres
hasta la mitad de su volumen, se obtienen adicio-

nalmente 6 gr de producto.
Rendimiento: 93%

Punto de fusién: 168&cC

ANALISIS ELEMENTAL

CALCULADO ENCONTRADO
%C %H *N %C %H %N
63,38 | 5,73 | 11,38 63,5 | 5,8 11,2

ESPECTRO ULTRAVIOLETA
Una solucidén del producto al 1% en etanol prescuta
mAximos de absorcidn a 297t2nm y 23012nm con vain-

lem 4 430 y 539 respectivamente,
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ESPECTRO INFRARROJO

Una dispersidn del producto en Brk presenta ban-

das de absorcidn intensas a | |

3380, 3080, 2700-2400, 1670, 1590, 1586, 1490,
5.- 1390, 1300, 850, 750 em™% '

ESPECTRO RMN

Sefial(escalad) | Multiplicidad]Integracion|Asignacion

3 ] Protones
8-6,6ppm comple ja 7 H aromiticos
2,2 ppm - singlete 3H CH3'Ar

El espectro ha sido realizado en Dimetilsul-

f6xido deuterado.

10.- - EJEMPLO IIT
SALICILATO DE (L4-AMINOMETIL)-PIRIDINA-

En un reactor de tres bocas, prévisto de agi-

_ tacidn, embudo de adicidn y refrigerante de airé,
se disuelven 13,8 gr (0,1 mol) de Acido salicili--

15.- co en 80 ml de etanol. Con fuerte agitacidn se

afiaden, gota a gota, 10,8 gr (0,1 mol) de (4-ami-

nometil)-piridina, disueltos en 50 ml de etanol.
La agitacién se mantiene hasta la formacidn dé un
precipitado vy, después, durante una hora. EL ;re-

50.~ cipitado de salicilato de (&-aminometil)-piridina

se filtra, se lava con etanol y se seca a vacio.

Se obtienen 17 gr de salicilato de (4-amino-
metil)-piridina. Por concentracidén de las aguas

madres, hasta un tercio de su volumen, se obtie-
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nen adicionalmente 7 gr de producto.
97,6 %

Rendimiento:

Punto de fusidn: 912C

ANALISIS ELEMENTAL

CALCULADO ENCONTRADO
%C %H %N %C %H %N
63,38 5,73 | 11,38 63,1 | 5,6 10,9

ESPECTRO ULTRAVIOLETA
Una solucibén del producto al 1% en agua presenta

maximos de absorcidén a 258%2nm y 229f2nm con va-

%

lores de El
lcm

de 120 y 309 respectivamente.

ESPECTRO INFRARROJO

 Una dispersidn del producto en BrK presenta ban-

das de absorcibn intensas a

3060, 2900-2500, 1620, 1570, 1540, 1380, 1000,
840, 750 cm™ L respectivamente.
ESPECTRO RMN

Realizado en Dimetilsulfbdxido deuterado

Seiial(escalad) | Multiplicidad|Integracibn|Asignacidn
9-6,5 ppm Comple ja 8 H Protones

aromaticos

4,2 ppm singlete 2 H Ar—CHz-NH;
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NOTA

La Patente de Invencidn que se solicita por
veinte afios para Espaiia, de acuerdo con la Qi-
geﬁte legislacibn, debgré recaer sobre:
"PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE NUEVOS DERIVADOS
DEL ACIDO SALICILICO'T, segﬁp las caracteristicas

de las siguientes

REIVINDICACIONES

1§.~PROCEDIMIENT6'DE OBTENCION DE NUEVOS DERIVA-
DOS DEL ACIDO SALICILICO, caracterizado porque
se hace reaccionar el écidq salicilico con dis-
tintas aminas arom&ticas heterociclicas en un
ﬁedio alcohdlico, como el etanol, metanol e iso-

propanol, preferentemente el primero.

Zé.—PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE NUEVOS DERIVA-
DOS DEL ACiDO SALICILICO, segﬁn.reifindicacién
anterior, caracterizado porque las aminas aromi-
ticas empleadas para el prdceéo son? 2-aﬁino§6_
picolina, 2-amino-3-picolina y (4-aminometil)-

piridina.

34.-PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE-NﬁEVOS DERIVA=-
DOS DEL ACIDO SALICILICO, segin reivindicaciones
anteriores, caracterizado porque los productos
finales son aislados, en una primera fase ., por
pfecipitaci6n Y, en una segunda fase, por con-v
centracidn de las aguas madres, obteniéndose asi,

una cantidad adicional de los productos finales.’
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4a,.PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE NUEVOS DERIVA.-
DOS DEL ACIDO SALICILICO, seglin queda sustancial-~
mente descrito en la presente memoria, que cons-
ta de ocho hojas escritas a mlquina por una sola

cara.

maar1a, 2 1NOV, 1978

Especaiidades Latinas Medicamgntos Universales, §, A,
YELMU, §. A’
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