
PATHTE_DE INVENCION 

Oase 5363/1-3

"Procedimiento para la obtención de guanidinas".

?!

CIBA SOCIETE ANONYME,
entidad suiza, residente en BASILEA,
Suizao

La presente invención se refiere a la 
obtención de N-aminoarilo-NAciano-guanidlnas de la 
fórmula

R - Ar - G ,
5. donde R significa un grupo ariloaminico,
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Ar un resto arilénico y O un grupo N'-cianoguar- 
nidinico.

Un resto arilénico es especialmente un 
resto arilénico de máximo dos ndcleos, tal como 
un resto naftilénico o preferentemente un resto 
fenilénioo. El resto arilénico puede estar ihsus- 
tituido o sustituido una o varias veces. Como sus- 
tituyentes sean mencionados, por ejemplo, los gru­
pos de alquilo bajo, tal como los grupos metílico, 
etílico, propilico, isopropilico, los grupos butilo, 
pentilo o hezllo, rectos o ramificados, ligados en 
cualquier posición, los grupos de alcoxi, tales co­
mo los grupos de hidráxido sustituidos por los res­
tos alquilo mencionados, átomos de halógeno, tal co­
mo átomos de cloro, bromo o yodo, o grupos de tri- 
fluorometilo. El resto arilénico es preferiblemen­
te un resto m- ó o-.arilénico.

El resto arilico del grupo arilaminico es es 
pecialmente un resto arilico de máximo dos ndcleos, 
tal como un resto naftilico o preferentemente un 
resto fenilico. El resto arilico puede estar sin 
sustituir o sustituido, por ej. como indicado para 
el resto arilénico.

El átomo de nitrógeno del resto arilami­
nico puede estar también sustituido, por ej. por 
un resto alquilico, tal como un resto de alquilo 
bajo, por ej. uno de los arriba mencionados.

El grupo cianoguanidinico está preferen­
temente sin sustituir; pero también puede estar susti­
tuido, especialmente por grupos de alquilo bajo, por
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ej. los mencionados, por ejemplo enN".
- Las nuevas c i ano guanid ina s poseen valio­

sas propiedades farmacológicas, especialmente un 
efecto anti-inflamatorio. Así-muestran en el ensa­
yo en los animales,, por ej. en los conejos de In­
dias y las-ratas un efecto-restrictor de la infla­
mación y una toxicidad reducida. Los nuevos compues-
tos se pueden emplear, por lo tanto, como antiflo­
gísticos. Pero también pueden servir como produc­
tos intermedios por ej. para la obtención de com­
puestos farmacológicamente valiosos.

Especialmente de destacar son los gompues- 
tos de la fórmula

Y
!!

y en especial aquellos de la fórmula



donde Y representa el grupo N'-cianoguanidinico, R 
está por un resto fenilico, en caso dado sustitui­
do, R^ por hidrógeno o resto de alquilo bajo y Rg 
significa un átomo de hidrógeno, un resto de alquilo 
bajo, un resto de alcoxi bajo, un átomo de hidróge­
no o un grupo trifluorornetilico y ante todo la N-¿2- 
(fenilamino)-fenilo_7- N-*— ciano-guanidina,

Los nuevos compuestos se obtienen segán 
métodos en si conocidos. Preferentemente se proce­
de transformando en un compuesto de la fórmula 

R - Ar - X ,
donde R y Ar tienen el significado indicado y X 
significa un grupo transformable en un grupo N'-cia- 
noguanidinico, X en un grupo N'-cianoguanidinico.

Un grupo transformable en un grupo N'- 
cianoguanidinico es, por ejemplo, un grupo aminico 
que muestre por lo menos un átomo de hidrógeno, tal 
como el grupo amino. La transformación de este gru­
po aminico en un grupo oianoguanidinico se puede efec­
tuar por ejemplo mediante reacción con un compuesto 
de la fórmula.

N = 0 - Z ,
donde Z significa un grupo cianoaminico o un grupo 
de tioureido o isotioureido, en caso dado eterizado. 
Preferentemente se procede reaccionando un compuesto 
de la fórmula

R - Ar - X
donde '.R y Ar tienen los significados indicados, y 
X sighifica un grupo aminico que muestra por lo menos 
un átomo de hidrógeno, con una dicianoimida, especial-
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mente dicianoimida.
Ventajosamente se libera la dicianoimida 

ya durante la reacción partiendo de una sal metáli­
ca de la dicianoimida, por ej. de una sal de metal 
alcalino y liberando la dicianoimida mediante adi­
ción de un ácido, tal como por ej. ácido clorhidri- 

, co ó ácido sulfúrico. Empleando sin embargo el com­
puesto de la fórmula R-Ar-X en forma de una de sus 
sales de adición de ácido, entonces en la mayoría de 
los casos ya no es necesaria una adición de ácido pa­
ra la liberación de la dicianoimida de sus sales.

La reacción sejefectáa en la forma usual, 
preferentemente en presencia de disolventes y/o dilu- 
yentes, en presencia o ausencia.de medios de- condensa­
ción, a temperatura baja, normal y más elevada en reci­
piente abierto o cerrado bajo presión. Si R está por 
un grupo arilaminico, que muestra en el átomo de ni­
trógeno un átomo de hidrógeno, entonces se efectda la 
reacción bajo condiciones benignas para evitar inde­
seadas reacciones secundarias. En este caso se traba­
ja preferentemente a temperaturas de 50 - 803 y ios 
componentes de reacción se dejan reaccionar entre si 
durate aproximadamente 30 hasta 120 minutos.

Pero tambián se pueden reaccionar los com­
puestos de la fórmula

R - Ar - X ,
donde R y Ar tienen el significado indicado, y X sig­
nifica un grupo aminico que muestra por lo menos un 
átomo de hidrógeno, con oianotloárea, o cianoisotioárea 
en caso dado eterizadas.30
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Como cianoisotioáreas eterizadas entran 
especialmente en consideración las que están eteri­
zadas con alcanoles bajos o aralcanoles.

La reacción se efectáa en la forma usual, 
en caso dado en presencia de medios de desulfuración, 
tales como por ej. óxidos o carbonatos de metales 
pesados, tal como estaSo, plomo, plata, cinc, cadmio 
o mercurio, por ej. de óxido de mercurio o de mer­
curio II o carbonato básico de plomo II, o también
de cloruro de^mercurio. La reacción se efectáa préfe-

- \ \rentórnente a temperatura más elevada y, en caso dado, 
en recipiente cerrado, preferentemente en presencia 
de un disolvente o diluyente.

Otro modo de trabajo para transformar un 
grupo aminico libre en un grupo N'-cianoguanidinico 
consiste, por ejemplo, en diazoar el grupo aminico 
en la forma usual, por ej. mediante reacción con un 
nitrito y un ácidorhalógeno-hidrogánico, a continua­
ción copular la sal diazóica con un. dicianodiamida, 
por ej. en solución acuosa de carbonato alcalino, y 
descomponiendo el producto de copulación, por ej. con 
ácido clorhídrico gaseoso y tratamiento con agua calien- 
te^

La reacción se efectáa en la forma usual, 
preferentemente en presencia de disolventes y/o dilu- 
yentes, en presencia o ausencia de medios de conden­
sación, a temperatura baja, normal o maá aumentada en 
recipiente abierto o cerrado bajo presión.

Otro resto transformable en un grupo N'-cia­
noguanidinico es un grupo de tioureido o isotioureido,



* r

5.

1 0.'

15.

20.

25.

30.

en caso dado eterizados. La transformación de uno 
de estos grupos en un grupo N*'-cianoguanidínico se 
efectúa por ejemplo mediante reacción con cianoamida 
o una de sus sales metálicas. Preferentemente se em­
plean sales con metales que forman sulfuros de difí­
cil solubilidad, tal como por ej. las sales del plo­
mo II, sales de plata, o sales &e mercurio, o se reac­
ciona en presencia de medios de desulfuración, por 
ej. los antes mencionados.

La reacción se efectúa' en la forma usual,, 
preferentemente en presehcia. de disolventes y/o dilu- 
yentes, en presencia o ausencia de medios de conden­
sación, a temperatura baja, normal o más aumentada, 
en recipiente abierto o cerrado bajo presión.

En los compuestos obtenidos se pueden, 
dentro deLmargen de los compuestos finales, introdu­
cir ulteriores süstituyentes según mátodos conocidos. 
Asi se puede, por ejemplo en los compuestos que po­
seen un grupo cianoguanidínico sustituible, sustituid 
un átomo de hidrógeno por un sustituyante, por ejem­
plo, en el átomo N-nitrógeno. La sustitución del 
grupo cianoguanidínico se efectúa en la forma conoci­
da, por ejemplo mediante reacción con un áster reac- 
c'ionable de un alcohol correspondiente, tal como por 
ejemplo de un alcanol bajo. Esteres reaccionables son 
especialmente los ásteres con ácidos orgánicos o inor­
gánicos fuertes, tales como por ej. los áoidos haloge- 
nohidrogánicos, por ej. el ácido clorhídrico, bromhf- 
drico o yodhidrico, ácido sulfúrico o ácidos arilos- 
sulfónicos, tales como el ácido p-tóluenosnlfónico,
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benzolsulfónico o p-bromobenzolsulfónico.- La reac­
ción se efectúa en la forma asnal, preferentemente 
en presencia de medios de condensación básicos, ta­
les como hidróxidos de metal alcalino o carbonates 
de metal alcalino.

La invención se refiere también a aque­
llas formas de ejecución del procedimiento en las 
cuales se parte de un compuesto que se obtiene en 
cualquier etapa del procedimiento como producto in­
termedio y se efectúan las etapas del procedimiento 
que faltan, o el procedimiento se interrumpe en 
cualquier etapa, o en las cuales los materiales de 
partida se forman bajo las condiciones de reacción, 
o en las cuales los componentes de reacción se pre­
sentan en caso dado en forma de sus sales.

Para las reacciones según la presente 
invención se emplean preferentemente aquellos mate­
riales de partida que dan los compuestos preferen­
tes arriba mencionados.

Los materiales de partida son conocidos 
o se pueden obtener según métodos conocidos.

Los nuevos compuestos se pueden emplear 
como medicamentos, por ej. en forma de preparados 
farmaceúticos, que los contengan en mezcla con un 
material vehículo sólido o liquido, orgánico o inor­
gánico, farmaceútico, adecuado para una aplicación 
enteral, parental o topical. Para la formación de los. 
mismos entran aquellos materiales en consideración * 
que no reaccionen con los nuevos compuestos, tal co­
mo por ej. agua, gelatina, lactosa, almidón, alcohol
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estearilico, estearato de magnesio, talco, aceites 
vegetales, alcoholes bencílicos,' goma, glicoles pro- 
pilénicos, vaselina, colesterina y otros vehículos 
medicinales conocidos. Los preparados farmacedticos 
se pueden presentar por ej. como tabletas, grageas, 
cápsulas, ungüentos, cremas, o en forma líquida co­
mo soluciones, suspensiones o emulsiones. En caso 
dado estarán esterilizados y/o contendrán materiales 
auxiliares, tales como medios de conservación, esta­
bilización, reticulación o emulsión, facilitad,ores 
de la solución o sales para variar la presión osmó­
tica y topes. Asimismo pueden contener otras substan­
cias terapéuticamente valiosas. Los preparados far­
maceáticos se obtienen segán los métodos usuales.

Los nuevos compuestos se pueden,emplear 
también en veterinaria,.por ej. en una de las for­
mas mencionadas o en forma de piensos o aditivos para 
los piensos. Aquí se emplean por ej. los alargadores 
y d.iluyentes y piensos usuales.

La invención se describe con más detalle 
en los ejemplos siguientes. Las temperaturas están 
indicadas en grados Celsio.
EJEMPLO 1 -

9,2 g (0,05 mol) de amina o-aminodifenilica 
y 4,5 g (0,05 mol) de dicianoimida sódica se agitan en 
75 mi de una mezcla de metanol y agua (3:l) a 75-803.
A esta temperatura se gotean, agitando, en 15 minutos, 
10,5 mi de ácido clorhídrico (l:l). Terminado el goteo 
se agita aán durante 15 minutos a 802 y después se en­
fria con hielo-agua a 02. El producto cristalizado se



filtra y consecutivamente se lava con éter y alcohol. 
Se' obtiene asi la N-/2-(fenilamino)-fenilo¡7-N'-ciano-
guanidina de la fórmula

N-C=N

5.

10.

15.

HH-C-EIIo¿V
!
NH

A
V

como un polvo blanco que, después de recristalisar 
de acetona o alcohol, funde a 208-2103 (bajo descom­
posición). En el espectro infrarrojo del compuesto 
libre se muestra una banda fuerte en 4,55 
EJEmPLO 2 -

4,3 g (0,02 mol) de amina 2-amino-5-cloro- 
difenílica y 1,8 g (0,02 mol) de dicianoimida sódica 
se agitan en 75 mi de metanol a 503. Se gotean a 503, 
en 60 minutos, 4,2 mí do ácido clorhídrico (l:l) y 
después se agita durante 60 minutos a 503. La mez­
cla de reacción se evapora, sin filtrar en vacio, 
a la mitad de su volumen, el producto precipitado 
se filtra y se lava consecutivamente con agua y al­
cohol;. Se obtiene así la N-/2-(fenilamino)-4-cloro- 
fenilp7-N.' -ciano-guanid ina de la fórmula
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!V
como polvo blanco que, después de recristalización 
de acetona o alcohol, funde a 233-2359 (bajo descom­
posición). En el espectro infrarrojo se muestra una 
banda fuerte en 4,55 /A.

5. EJEMPLO 3 - -
. 4,3 g (0,02 mol) de amina 2-amino-4-cloro-

difenilica y 1,8 g (0,02 mol) de dicianoimida sódi­
ca se agitan en 75 mi de metanol a 502. A 502 ge go­

' tean en 60 minutos 4,2 mi de ácido clorhídrico (l:l)
10. y después se agita adn durante 60 minutos a 502. La
. mezcla dá reacción se evapora, sin filtrar, a la mi­

tad de su volumen, el producto precipitado se filtra
y se lava consecutivamente con agua y alcohol. Se ob­
tiene así la N-/2-(fenilamino)-5-clorofenilo/-N'-ciano- 
guanidina de la fórmula15.
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como polvo blanco que, después de recristalización 
de acetona o alcohol, funde'a 205-207S (bajo descom­
posición). En el espectro infrarrojo se muestra una 
fuerte banda a 4,55^i .
EJEMPLO 4 -

4,3 g (0 ,0 2 mol) de amina 2-amino-4 '-cloro- 
difenilica y 1,8 g (0,02 mol) de dicianoimida sódi­
ca se agitan en 75 mi de metanol a 503. A 50a se go­
tean en 60 minutos 4}2 mi de ácido clorhídrico (l:l) 

1 0. y después se agita aán durante 60 minutos a 503.*La
mezcla de reacción se evapora,sin filtrar, en vacio 
a la mitad de su volumen, el producto precipitado 
se filtra y consecutivamente se lava con agua y al­
cohol. Se obtiene asi la N-/2-(4-clorofenilo-amino)- 

15. fehilo¡7-N'-ciano-guanidina de la fórmula
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como polvo blanco que, después de la recristaliza­
ción de acetona o alcohol, funde a I82-I84S (bajo < 
descomposición). En el espectro infrarrojo se mues­
tra una fuerte banda en 4,55 ̂ u. '
EJEMPLO 5 -

4 g (0,02 mol) de amina 2-amino-4-metilo- 
difenilica y 1,8 g (0,02 mol).de dicianoimida sódi­
ca se agitan en 50 mi de metanol a 703. En 20.minu­
tos se gotean 4 ,2 mi de ácido clorhídrico (l:l) y se 
agita adn durante 30 minutos a 703. Se enfría, se 
diluye con igual cantidad de agua y el producto pre­
cipitado se filtra. Se lava con agua y alcohol. Se 
obtiene así la N-/2-(fenilamino)-5-metilfenilo¡7-N'- 
cianoguanidina de la fórmula
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como polvo blanco qu.e, después de la recristaliza­
ción de acetona o alcohol funde a 210-2123 (bajo 
descomposición).
EJEMPLO 6 -

4 g (0,02 mol) de diamina N-fenilo-11-metilo- 
o-fenilénica y 1,8 g (0,02 mol) de dicianoimida se 
agitan en 50 mi de. metanol a 703. En 20 minutos se 
gotean 4:2 mi, de ácido clorhídrico (l:l) y después 
se agita adn durante 30 minutos a 703. So '-ufría, se 

10. diluye con igual cantidad de agua y el producto pre­
cipitado se filtra. Se lava con agua y alcohol. Se 
obtiene así la 11-/2-(metilofenilamino)-fcnilo7-N'- 
cianoguanidina de la fórmula
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P.F. 153-1553.
EJEMPLO 7 -

4,2 g (0 ,0 2 mol) de amina 2-amino-2',3'- 
dimetilo-difenílica y 1 ,8 g (0,02 mol) de dicianoimi- 
da sódica se agitan en 50 mi de metanol a 703. En 
20 minutos se gotean 4,2 mi de ácido clorhídrico 
(l:l) y despuás se agita adn durante 30 minutos a 
703. Se enfría, se diluye con igual cantidad de agua 
y el producto precipitado se filtra. Se lava con agua 
y alcohol. Se obtiene así la N-¿2-((2,3-dmetilofenilo)- 
amino)-fenilo/-N'̂ cianoguanidina de la fórmula

N-C^N
)!

A/
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4 g (0 ,0 2 mol) de amina 2-metilamino- 
difenilica y 1 ,8 g (0,02 mol) de dicianoimida sódica 
se agitan en 50 mi de metanol a 709. En 20 minutos 
se gotean 4)2 mi dá ácido clorhídrico (l:l) y des­
pués se agita aún durante 30 minutos a 70S. se en­
fria, se diluye con igual cantidad de agua y el pro­
ducto precipitado se filtra. Se lava con agua y al­
cohol. Se obtiene asi la N-,/2- (fenilamino)-fenilo/- 
N-metilo-N'-cianoguanidina de la fórmula

CI-L N C = N
t -3 )[
N-- C-NH-

1

NH
iAtv

P.F. 169 - 1719.
EJEMPLO 9 -

3 ,7 g (0 ,0 2 mol) de amina 4-aminodifenilica 
15. y 1 ,8 g (0,02 mol) de dicianoimida sódica se agitan

en 50 mi de metanol a 709. En 20 minutos se gotean 
4,2 mi de ácido clorhídrico (l:l) y después se agi-



ta adn durante 30 minutos a 702. se enfria, se diluya 
con igual cantidad de agua y el producto precipitado 
se filtra. Se lava con agua y alcohol. Se obtiene 
asi la (fenilainino) -fenilo¡7-N' -cianoguanidina
de la fórmala

N-O^N
)f

NH-C-NH,

!

V
F.F. 195 - 1972.
EJEMPLO 10 -

10,4 g (0,04 mol) de N-¿%-(fenilamino)- 
feni^y-N'-cianoguanidina (véase ejemplo l), 100 mi 
de alcohol y ana solución de 6 g de hidróxido sódi­
co en 15 mi de agua se agitan a 203. Seguidamente 
se gotean, enfriando a 20 - 252, en 20 minutos una 
solución de 12 mi de sulfato dimetílico en 15 mi 
de metanol y, terminado el goteo, se agita adn du­
rante 60 minutos a 20 - 252. Se filtra, se lava con 
metanol y el filtrado se mezcla con 250 mi de agua.
La precipitación se filtra, se lava con agua y se re­
cristaliza de alcohol. Se obtiene así la N-¿2-(fenil-
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amino)-fenilo]7-N-metilo-N'-cianoguanidina, que es 
idéntica al producto obtenido segán el Ejemplo 8. 
EJEMPLO 11 -

2 ,7 g (0 ,0 1 mol) de tiodrea N-/2-(metilofe- 
nilamino)-fenilo/-N'-metílica, obtenida de diamina 
N-íenilo-N-metilo-o-fenilenica y isotiocianato metí­
lico, se hierven al reflujo con 2 ,6 g de cianoamida 
de plomo y 50 mi de alcohol durante 24 horas. Se fil­
tra en caliente, se lava con alcohol y el filtrado se 
evapora en vacio. El residuo se hierve repetidas ve­
ces con cloruro metilénico, elsítracto cloruro me­
tilénico se evapora y el producto asi obtenido se re­
cristaliza de éter-alcohol. Se obtiene así la N-/2- 
me t ilofe nilamino)-fenilo/-N'-c iano-N" -metiloguanid i- 
na de la fórmula

N-C^N
HNH-C-KH-CH.

V
como polvo blanco que después de recristalizar de 
éter-éter de petróleo funde a 109-1113.
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EJEMPLO 12 -
4 g (0,02 mol) áe diamina N-fenilo-N-metilo- 

o-fenilénica y 2,6 g (0,02 mol) de isotiodrea N-meti- 
lo-N'-ciano-S-metilica se calientan en 30 mi de al­
cohol durante 10 horas a.140-1502. Se evapora en 
vacio, el residuo se hierve en cloruro metilénico y 
el extracto cloruro metilénico se evapora en vacio.
Se obtiene asi la N-/2-(metilofenilamino)-f enilo/^-N'- 
ciano-N"-metilo-guanidina que es idéntica al produc­
to obtenido segdn el ejemplo 1 1.
EJEMPLO 13 -

6,6 g (0,03 mol) de hidrocloruro de la ami­
na 3-amino-difenilica se disuelven en 70 mi de meta- 
nol. A continuación se agregan agitandoj, a 80S de tem­
peratura del baho, en 15 minutos, 3 ,6 g de dicianoimi- 
da sódica al 75% y después se agita adn durante 15 mi­
nutos a 80S de temperatura del ba&o. La mezcla de 
reacción se evapora sin filtrar en vacio a la mitad 
y seguidamente se mezcla con 150 mi de agua. La pre­
cipitación que asi se obtiene se separa y se vuelve 
a digerir dos veces, cada una en 100 mi de agua. El 
producto cristalino así obtenido se recibe en éter- 
alcohol, se filtra y el filtrado se evapora en va­
cio. El residuo de evaporación obtenido se frota con 
poco éter, el producto en bruto obtenido se filtra 
y se cristaliza de éter-alcohol. Se obtiene asi la 
N-¿^-(fenilamino)-fenilp7-N'-cianoguanidina de la 
fórmula
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como polvo blanco del P.F. 151 - 153^ (bajo descompo­
sición) .
EJEMPLO 14-

4)7 g (0,02 mol) de diamina N-(p(-naftilo)- 
o-fenilénica y 1 ,8 g (0,02 mol) de dicianoamida sódi­
ca se agitan en 50 mi de metanol a 802 de temperatu­
ra del baño. En 15 minutos se gotean 14 mi de ácido 
clorhídrico (1 :1 ) y después se agita aán durante 15 
minutos a 803 de temperatura del baño. La mezcla de 
reacción se evapora sin filtrar en vacio a la mitad 
y seguidamente se mezcla conJLOO mi de agua. La pre­
cipitación obtenida se digiere repetidas veces en 
agua, el producto cristalino asi obtenido se filtra, 
se lava con poco alcohol y se recristaliza de alcohol- 
éter. Sg obtiene asi la N-/2-(o(-naftilamino)-fenilo/''- 
N'-oianoguanidina de la fórmula
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Tabletas conteniendo 300 mg de N-¿/2-(fenil- 
amino)-fenilo7-N'-cianoguanidina se pneden obtener

5. en la siguiente composición:
Por tableta

N-/2-(fenilamino)-fenilo/-N'- 
guanidina

ciano- 300,0 mg

Fécula de trigo 50,0 mg
10. Lactosa * 50,0 mg

Acido salicilico coloidal con 
hidrolizada

fécula 25,0 mg

Fécula de maranta 57,5 mg
Talco 15,0 mg

1 5. Estearato de Diagnesio 2,5 mg

500,0 mg

Preparación:
La N-/2- (fenilamino)-f enilo¡7-N' -ciano-
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guanidina, la fécula de trigo y la lactosa se mez­
clan homogéneamente. A continuación se humecta la 
mezcla hasta que se forme una masa bien plástica.
El ácido salicilico coloidal, con la fécula hidroli- 
zada, se elabora en porciones en la masa y se amasa 
hasta tener una masa granulable. Esta masa se pasa 
a través de un tamiz con 2 - 5 mm de ancho de mallas y 
se seca a 45°. El granulado secado se pasa a través 
de un tamiz con 1 mm de ancho de mallas y como fase 
exterior se mezcla homogéneamente la fécula de maran- 
ta, el talco y el estearato de magnesio. Del granula­
do listo para la prensa se elaboran en la forma usual 
tabletas con un peso bruto de 500 mg.

N O T A
Descrita suficientemente la naturaleza 

del invento, así como la manera de realizarlo en 
la práctica, debe hacerse constar que las dispo­
siciones anteriormente indicadas son susceptibles 
de modificaciones de detalle en cuanto no alteren 
su principio fundamental. También se hace constar 
que el invento se refiere a tres solicitudes de pa­
tente presentadas en Suiza números 11643/63 de 20 
de septiembre de 1 .9 6 3, 9422/64 de 17 de julio de 
1.964, y 10,647/64 de 14 de agosto de 1.964 acogién­
dose, por lo tanto, a los beneficios que conceden 
los Convenios Internacionales en vigor, siendo lo 
que constituye la esencia del referido invento y 
por lo que se solicita Patente de Invención por 20 
años -en España: "PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE 
GUANIDINAS"; caracterizándose por lo siguiente:
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1& - Procedimiento para la obtención de 

guanidinas, partiendo de un compuesto de la fór­
mula

R - Ar - X, I
donde X significa un grupo transformable en un gru­
po N'-cianoguanidinico, y transformación de X en un 
grupo N'-cianoguanidinico, caracterizado, porque se 
selecciona como material de partida un compuesto de 
la fórmula de arriba donde R significa un grupo aril- 
aminico y Ar un resto arilánico, y de esta manera se 
obtiene un compuesto de la fórmula 

R - Ar - G
donde R y Ar tienen el significado indicado y G sig­
nifica un grupo N'-cianoguanidinico.

23 - Procedimiento, segdn la reivindica­
ción 13, caracterizado porque se parte de los com­
puestos donde X está por un grupo aminico que mues­
tre por lo menos un átomo de hidrógeno.

3& - Procedimiento, segdn la reivindica­
ción 13, caracterizado porque se parte de los com­
puestos donde X está por el grupo aminico.

4a - Procedimiento, segdn las reivindica- 
ciohes 13 - 33, caracterizados, porque un compuesto 
de la fórmula

R - Ar - X ,
donde R y Ar tienen el significado indicado en la 
reivindicación 13 y X el significado señalado en 
las reivindicaciones 23 o 3-, se reacciona con un 
compuesto de la fórmula
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N = 0 - Z ,

donde Z significa un grupo cianoamínico o un grupo 
tioureido o isotioureido, en caso dado eterizado.

53 - Procedimiento, segán las reivindi­
caciones 2§y- 4-, caracterizado porque un compues­
to de la fórmula

R - Ar - X ,
donde R y Ar tienen el significado indicado en la rei­
vindicación 13 y X el significado señalado en las 
reivindicaciones 23 o 33, se reacciona con una di- 
cianoimida.

63 - Procedimiento, segán las reivindica­
ciones 2 3 - 58, caracterizado porque un compuesto 
de la fórmula

R - Ar - X .
donde R y Ar tienen el significado indicado en la 
reivindicación 13 y X el significado señalado en 
las reivindicaciones 23 o 3-, se reacciona con una 
dicianoimida.

73 - Procedimiento, segán las reivindica­
ciones 23 - 4.8 , caracterizado porque un compuesto 
de la fórmula

R - Ar - X ,
donde R y Ar tienen el significado indicado en la 
reivindicación 13 y X el significado señalado en 
las reivindicaciones 28 o 3^? se reacciona con una 
cianotioárea o cianoisotioárea, en caso dado eteri­
zada.

25. 8a - Procedimiento, segán la reivindica-
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ci$n 73, caracterizado porque se reacciona con una 
S-alquilo- 6 S-aralquilo-isotioúrea.

9& - Procedimiento según la reivindica­
ción 3-t caracterizado porque la transformación en 
un grupo N'-cianoguanidinico se efectúa por diazo- 
ación, ulterior copulación con una dicianodiamida 
y descomposición del producto de copulación.

10& - Procedimiento según la reivindica­
ción 13, caracterizado porque se parte de los com­
puestos donde X está por una agrupación tioureldica 
ó isotioureidica, en caso dado eterizadas.

113 - Procedimiento, según la reivindica­
ción IOS, caracterizado porque la agrupación iso- 
tioureldica eterizada es una agrupación isotioureí- 
dica eterizada con un alcanol o aralcanol bajo.

12s - Procedimiento según las reivindica­
ciones IOS y u&, caracterizado porque la transfor­
mación en un grupo N'-cianoguanidinico se efectúa 
por reacción con cianoamida o una de sus sales inetá- 

-licas.
133 - Procedimiento según las reivindica­

ciones 103 y 123, caracterizado porque un compues­
to de la fórmula I, donde X significa un grupo tiourei- 
dico, se reacciona con cianoamida de plomo.

I43 - Procedimiento según las reivindica­
ciones 13-133, caracterizado porque en los compues­
tos obtenidos se introducen sustituyentes.

153 - Procedimiento según la reivindica­
ción 143, caracterizado,porque en los compuestos ob­
tenidos los grupos de cianoguanidino sustituibles se
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alquilizan.
163 - Procedimiento según las reivindica­

ciones 13-3 3, 53, 63 y 9--13-) caracterizado porque 
se obtienen compuestos de la fórmula 

R - Ar - G ,
donde R significa un grupo arilaminico, Ar un resto 
o- 6 m-arilénico y O un grupo N'-cianoguanidínico.

17§ - Procedimiento según las reivindica­
ciones 4-, 73! 83, 143 y 1 5 3, caracterizado porque 
se obtienen compuestos de la fórmula

R - Ar - 0 ,
donde R significa un grupo arilaminico, Ar un resto 
o- ó m-arilenico y & un grupo N'-cianoguanidinico.

183 - Procedimiento según las reivindica­
ciones 13 - 153, caracterizado porque se obtienen 
compuestos de la fórmula

Y

R
donde Y representa el grupo N'-cianoguanidinico, R 
está por un resto fenílico, en caso dado sustitui­
do, Rj_ por hidrógeno o un resto de alquilo bajo y 
Rg significa un átomo de hidrógeno, un resto de alqui­
lo bajo, un resto de alcoxi bajo, un átomo de haló­
geno o* un resto trifluorometilico.

193 - Procedimiento según las reivindicacio-
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nes 43; 73, 83, 14§, 15§, 17& y 18a, caracterízalo, 
porque se obtienen compuestos de la fórmula

;

donde Y representa el grupo N'-cianoguanidinico,
R está por un resto fenilico, en caso dado sustitui­
do, por hidrógeno o un resto de alquilo bajo y 
Rg significa un átomo de hidrógeno, un resto de al­
quilo bajo, un resto de aleoxi bajo, un átomo de ha­
lógeno o un grupo trifluorornetilico.

203 - Procedimiento según las reivindica­
ciones 1 - 3 ; 5, 6 , 9 - 13 y 16, caracterizado por­
que se obtienen compuestos de la fórmula

donde Y representa al grupo N'-cianoguanidinico, R 
está por un resto fenilico, en caso dadosastituido,
R^ por hidrógeno o un resto de alquilo bajo y Rg sig­
nifica un átomo de hidrógeno, un resto de alquilo ba-- 
jo, un resto de aleoxi bajo, un átomo de halógeno o

15
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un grupo trifluorornetilico.
213 - Procedimiento según las reivindicacio­

nes 1-3 , 5, 6 , 9-13, 16 y 2 0, caracterizado porque se 
obtiene la N-/2- (fenilamino)-f eniloj7-N' -cianoguanidi-
na.

22& - Procedimiento según las reivindica- ' 
ciones 4 , 7 , 8 , 14, 15, 17, 18 y 19, caracterizado 
porque se obtiene la N-/2-(fenilamino)-fenilo/-N'- 
cianoguanid ina-.

23S - Procedimiento segdn las reivindica­
ciones 1 - 223, caracterizado porque se parte del 
compuesto que se obtiene en cualquier etapa del pro­
cedimiento como producto intermedio y se efectúan 
las etapas del procedimiento que faltan, o el proce­
dimiento se interrumpe en cualquier etapa, o en el 
cual los materiales de partida se forman bajo las con­
diciones de reacción,-* o porque los componentes de la 
reacción se emolean en forma de sus sales.

243 \ ¿cedimiento para la obtención de gua- 
nidinas, tal y\pomo^ %icialmente descrito
en la presente He

Esta Memoria consta dy veintiocho hojas es­
critas a máquina pox\
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