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MEMORIA DESCRIPTIVA
gue se presenta para unir a la solicitud
de
PATENTESE 5B INVENCION
formulada el 7 de Fnero de 1965, con el nﬁmero 307.668 ?;j;
en
ESPARNA
por VEINTE afios
a nombre de THE WELLCOME FOUNDATION LIKIYED, entidad briténica,
establecida en 133-1983, Zuston Road, Londres, Inglaterra
por:
"UN KETODO DE PRODUCIR UNA 2,4-DIAMINCPIRIDO (2,3-d)
PIRIRIDIFAY
Este invento se refiere a piride (2,5-d) pirimidinas
¥ & su produccidn, y es una mejora, o una modificacidn, del
invenlo deserito y reivindicado en la memoria completa 20,240/
61, a la que se hace referencia en lo gue sigue como la memo-
ria citads.

De acuerdo con el presente invento se proporcio-
nan 2,4-diowinopiride (2,3-4) pirimidinas de formula general
i, que se pueden producir por el metodo descrito en la wewmoria
citada, es decir iratendo una 3-(éminoterciario)acroleina de

foramla I con un agente halogenante (tal como fosgeno, clorurc
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Ge fosforilo o cloruro de ti onllo), calentando el derivado halogenacde con

N 1

2, 4, S~triamino-piriuidine y zislando de la nezcla de reaccidn la 2,4-din

A

winopiride (2,3-d)piriaidina de Tormula I deseada,

an eslos formulas, K es un grupo aleonile o al-

coxi gue tieze de 1 @ 4 &tomos de carbono y ADN os un (rupo cuino terciam

rio, por ecjemplo gimetilanminec, dietilamino, pirrelidino o ﬁ-metilanilino;

n N

Je ha eanccontrado yue las nuevas 3,4-diondinopiri-
o (2,3-3) pirimidinas de formula I son agentes antibiclerianocs activos

con indices quimioterapeuticos sgimilares a log de los productes de la me-

s

moria citada; similersente pueden estar comprendidas en forimlaciones far~

-

vaceuticaz, ¥y pueden zer empleadus como bases libres o como soles fe adi-
eidn seide que contienen aniones frrmaceuticarcate weeytab sleg, por ejemplo

clorhidravog, sulfatos, ualatos, scotatoseisetionatos.

Los giguientes ejemplos ilustran el invento.

B LG 1

A + 4 “

For el procedimicnto Jescrito en el ejemplo 2 de

i

1z meworia eitada, se prepard 2,4-dicwmino~Gp-metilbenciipirido (2,3-d)

o

rinidine couo tal sal bugica de isetionato {7,282 g.), v de £, 238-33

&

ag

(descomposicidn), a partir de S~dimetilam no-2-p-uetilbencileeroleina

(28,6 ;C,145 moles), fosgeno (14,4 g,; 0,145 woles) y 2,4,6-triaminopiri-

smidina (18,2 ge; 0,148 moles), (uncontraao. C,55,1%3%k, 5,505 N, 22,006

Lid

- o Y4
Enlnhlsusoqqilna s ""equlere L’ 5u,0 43 125,0?{7; Iiy El,s,au)o
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Por el procedimiento descriio en el ejemplio 2

de la wmemoria citada, se prepard 2,4-dianino-0-p-metoxibencilpirido (2,5-

.

g)pirimidina coimo el dihidrato de sal bagica de igetiomato (1,21 g.) p.

de f. 280-2052C (descomposiciln), a partir de I-dimetilauino-2-p-metoxi-

IS

bencilacroleina (6,48 3., C,0295 moles), fosgeno (2,82 g; G,0295 moles)

[ &)

Y 2, 4, G-iriaminopirii:idine (3,39 g.; ©,0205 moles). (@ncontrado: €, 352,

£ S ¥ e 374 k3 2 -4 3 5 - =
20y B, 5,483%; N, 18,2%. 2C 0.0,.C,8. 21,0 requiere C, U3,00; &, I,
-t

o ar
1 Su. 1 51\ 5 BAA 6

.

435 M, 19,34).

en Gran Zretafia el § de Baero de 1964 bajo el nitiero S08/G4, se acoge o
\ ) .

N T

los heneficiog del articulo 51 del vigente Estatuto mobre Propiedad [ndus-

trial,

MCTA
Los puntos de invencidn propia y nueva gue se
preseantan para gue sean objeto de esta Patente de Invencidn en ispaiia, por

VBINTE afios, son los siguientes:

1.~ Un método de producir wna 2,4~diaminopirido

e~ 7. g 02 S
/215-G/pirinidinn de la fhraula

g '
Iﬁﬁ%\\ﬁ//ii]— i, "<::::::>~ R '
z
xm/ \N

I:ZI'J
en la gue una S~{amino terciario) acroleina de la féraula

ABH
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es trataéa en {rio con un agente de halogenacidm, el derivado Julo enﬁdo

es culentado con 2,4,0-triamincpirimiding, y la 2,4-dicnincpiride “§,S~d-
glriniding Jeseada es aislada desde la wescla de reaceiln, siendo en ias
féraules oun gruso clcohilo o zicoxi que tiene de 1 o ¢ &toucs de carbo-
0 F 4D wm o grupo anidno tercisrio.

2.~ Un mStodo seghn la reivindicmeidn 1, -en el
ue R oes an Supo uetilo,

Ze- Un méiodo seglin la reivindicacidn l,‘pn.el
Lte X e8 un peupo wetoxd,

4,- Un método seglin lu reivindiecacidn 1, en.el
e il es un grupo dimetil amino. 7 R

- Ua método segln la veivindicacibn 1, en 21

cue el cgente de haloygenacidén utilizado es fosgeno.

S.- Un méiodo de preporar una férmulacidn farvé-

ceatica e comprence la nescla de una 2,4-diamninopiridoe / ,u—_/Plrlmldl—

efinido en la “elvindlcuclon 1, junto con un vehiculo far-
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maceuticamnente aceptable para clla,
7= U METODC TE ENCSUCIR U4 2,4~-DIALINCPIRIDO
2,5~d) FIRLIDINA

mal y como se ha deserito en la Ilemoria gue &n-

v
tecede, ¥ con log fines cue se Lam egpecificado.

weta Memoria congta de cuatro hojes escritas a

gina por uno sola cara.
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