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Este invento se refiere a mi proceso de fabrica­
ción, y se relaciona más especialmente con un procedi­
miento para la fabricación de derivados de pirimidina do­
tados de titiles propiedades anti-convulsivas.

De acuerdo con este invento, se proporcione;, un5



te, un radical a l k i l o y ene comprende la reducción de un 
imin o-dei" i vado de la formula

átomos de carbono, por ejemplo el radical etilo. Como 
15. compuestos especialmente adecuados pare; usarse como mate­

riales de partida en el procedimiento de este invento, 
pueden citarse, por ejemplo, los compuestos 5-etil-2- 
imino--5-f enilbexahidropirimidina-4, ó-diona y 2-cianimido- 
5-e ti1-5-fenilhexahidropirimidina-4,6-diona.

20. La reducción citada, puede realizarse, por ejem­
plo, por reducción electrolítica, por ejemplo por reduc­
ción electrolítica en presencia de ácido sulfúrico utili­
zando un cátodo de plomo, mercurio, cinc o estaño, y un 
ánodo de plomo, platino o carbón, o por reacción con cinc, 

25. por ejemplo polvo de cinc y un ácido mineral, por ejemplo, 
ácido clorhídrico o sulfúrico, opcionalmente en presencia 
de un diluyante o disolvente inerte, por ejemplo metanol

domo átomo halógeno adecuado puede citarse, por
2

ejemplo, el átomo de cloro. Como producto para R puede 
citarse, por ejemplo, un radical alkilo dé no más de 4

rt o te Ti ni
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Como se ha dicho, los derivados de pirimidina 

que se obtienen de acuerdo con el procedimiento de este 
invento, son útiles como anticonvulsivos, tal como se 
describe en la memoria de la patente británica na 666.027 
y na 734.512.

Este invento se aclara, sin limitarse, por los 
ejemplos siguientes
EJEMPLO 1 - Se suspenden 10 g. de 5-etil-2-imino-5-

fenilhexahidropiriEÍdina-4,6-ó.iona., en 350 cc. 
de ácido sulfúrico acuoso al 80%, contenido en una vasija.
cilindrica, y porosa (7,5 cm. de diámetro, y 16,5 cm. de 
profundidad). El recipiente poroso se coloca en un vaso 
cilindrico de plomo que luego se llena con ácido sulfú­
rico al 60% hasta el nivel de la mezcla en el recipiente 
poroso. Un tubo de plomo en forma de U (20 mm de diáme­
tro; sumergido realmente en una superficie de 100 cc.) 
se sumerge parcialmente con la curva hacia abajo, en la 
mezcle, del recipiente poroso. A la célula, se le conecta 
un generador de corriente eléctrica continua; la conexión 
positiva se lleva al vaso de plomo, y la negativa, al tubo 
del mismo metal; se hace pasar une. corriente de 5 ampe­
rios a través de la célula, durante 24 horas; entre los 
electrodos se observa una diferencia de pontencial de 
h voltios.

25. Se filtran los contenidos del recipiente a tra­
vés de un embudo de vidrio sinterizado, y el filtrado se 
vierte en un litro de agua. La mezcla se enfria a 
20-2530. y se filtra. El residuo sólido se lava con agua 
hasta separar el ácido, y luego se cristalice, en eta.no!

. acuoso al 80%. Así se obtiene 5-etil-5-feniUiexahidropi-30



rjjaidina-4,6-diona punto de í'usidn 280-2813 0.
EJEíh'LO 2 - En 350 ce. de ácido sulfúrico al 80% se di­
suelven 10 g. de 2-cis.nimino-5-etil-5-fenilhexahidropi- 
rimidina-4,6-diona, y la solución se reduce electrolíti- 

5. cerniente en mía célula, o cuba análoga a la descrita en el 
ejemplo 1, con la diferencia de que se hace pasar a su 
travós, durante 24 horas, una corriente Re 2 amperios.

El producto se aísla por un procedimiento análo­
go al descrito en el ejemplo 1, y así se obtiene 5-etil­

lo. 5-fenilhexa.hidropirimidina-4,6-diona, punto de ebullición 
280/130.

La 2-cianimino-5-etil-5-fenil-hexaliiáropiri3*¡iidi- 
na-4,6-diona, utilizada como material de partida, puede 
obtenerse como sigue:

15. Se añaden 92 g. de diciandicmida y 264 g. de
"K-etil-^-fenilmalonato de dietilo a mía. solución de 46 g. 
de sodio en 300 g. de metanol. La mezcla, se calienta some­
tida a reflujo durante 10 horas, y a continuación se eli­
mine. el metanol por destilación.

El residuo se disuelve en 2.000 g. de agua y la 
solución se ajusta a un pE de 2,5 con ácido 'sulfúrico di­
luido. La mesóla se filtra, y el residuo sólido se cris­
taliza en etanol acuoso. Así se obtiene 2-cianimino-5- 
etil-5—fenilheKahidropiri.i.Tiiáiiia-4,6-diona punto de fusión
QOTOr*

EJEMPLO 3 - Se agita y calienta sometida s, reflujo a
60-6530., una suspensión de 256 g. de 2-cia- 

nimino-5-etil-5-fenilhexahiAropirimidina-4,6-Aiona y 
275 g. de cinc en polvo en 1.200 g. de metanol. Se ana- 

30. den durante un periodo de 6 horas, 975 g. de ácido clor-

20.

<



hídrico concentrado y durante este tiempo la temperatura 
de la mésela de reacción se eleva a 7CSC. Por destilación, 
se retiran de la mésela. oOO g. de metanol acuoso. Se aña­
den 1.250 g. de agua al residuo y la mezcla se calienta 
a 702c, durante una hora, enfriándose luego. La mezcla se 
filtra y el residuo sólido se cristaliza en etanol acuoso. 
Asi se obtiene 5-etil-5-fenilhexahidropirimidine,-4,6-dio­
na, punto de fusión 28()-2oiac.
EJlí-ErLO 4 - Se agita y calienta, sometida a reflujo, una 

suspensión de 256 g. de 2-cianimino-5-etil-5- 
fenilhexahidropirimidina-4,o-diona y 325 g. de cinc en pol 
vo, en 600 g. cLe metanol. Durante un periodo de 2 horas,
se sj-M'*.de una so'lución de 500 g. í
1. oOO g. de met.anoi. Ua mezcle, si
iu j 0 durante otras 16 horas, de¡

noi s(i elimina. ;por destilación b
terna asciende ;a 95^0. A continu;
para separar el cinc inalterado,

.ón se filtra la mezclo, 
separar el cinc inalterado, y el filtrado se añade 

5.000 g. de agua. La mezcla resultante se filtra y el re­
siduo sólido selava con agua y luego con metanol. El só­
lido se cristaliza en etanol acuoso. Asi se obtiene 5- 
etil-5-fenilhexahidropirimidina-4,6-diona, punto de fusión 
280-281°o.

Una preparación análoga utilizando ácido sulfú­
rico en lugar de cloruro de hidrógeno metanólico, propor­
ciona también 5-etil-5-fenilhexahidropirimidina-4,6-diona.

N O T A
Descrita suficientemente la naturaleza del inven­

to así como la. manera de aplicarlo en la práctica, debe 
hacerse constar que los procedimientos a que este invento
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se refiere son susceptibles de modificaciones de detalle, 
en cuánto no alteren su principio fundamental. También se 
ha.ce constar que el invento se refiere a una solicitud 
le patente presenta,da en Inglaterra con fecha 21 de di­
ciembre de 1.959 ns 43.324 acogiéndose, por lo tanto, a 
los beneficios que conceden los convenios internacionales 
en vigor, y siendo lo que constituye la esencia del refe­
rido invento y por lo que se solicita patente de Inven­
ción por 20 años en España 'TROC'SDRgENTO PARA OBTENER 
liidlVADCS DE PIRD'SDINA"; caracterizándose por lo siguien­
te.

1.3.- procedimiento rara obtener derivados de ni-
de la f enrula

 ̂ CO ! p - l '
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1 c -*-0 . 1en la que R representa, el radical fenilo, que opcional- 
^ente puede sustituirse por un átomo halógeno, y re­
presenta un radical alkilo, caracterizado por comprender 
le. reducción de un imino-derivado de la formula
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10. 1 2en le, que R* y R tienen ios significados anteriores y 
R*" representa, hidrógeno o el radical ciano.

23.- Procedimiento, según reivindicación is, ca­
ra cte:.'izs.do porque la reducción, se realiza por reducción 
olee (¡rola jaco,#

33.- procedimiento, según reivindicación 2^, ca­
racterizado porque la reducción se realiza por reducción 
electrolítica en presencia de ácido sulfúrico, utilizando
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un odio do de mercurio, plomo, cinc ó estadio, y un ánodo 
de plomo, platino o carbón.

procedimiento, según reivindicación 13, ca­
racterizado perqué el imino-derivado se reduce por reac- 

5. ción con cinc y un ácido mineral.
5-.- Procedimiento, según reivindicación 4-? ca­

racterizado porque el cinc está en forma pulverulenta.
63.- procedimiento, según reivindicación 4- o 

5-, caracterizado porque el ácido mineral es el. ácido 
10. clorhídrico o el ácido sulfúrico.

7-.- Procedimiento, según cualquiera de las rei­
vindicaciones 4- á 63-, caracterizado por llevarse a cabo 
en presencia de un diluyente inerte.

83.- Procedimiento, según reivindicación 7^, ca- 
1$. racterizádo por realizarse en presencia de metanol o eta- 

nol.

20.

93.- procedimiento, según cualquiera, de las rei­
vindicaciones 1& á 8&, caracterizado por aplicarse prác­
ticamente tal como se ha. descrito, con referencia especial
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