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MEMORIA DESCRIPTIVA

La presente invencidén se refiere a la sintesis de

derivados heterocfclicos nitrogenados, de férmula general:

R
N AN\y

|
N
H 2N’ NJ \NH?_

en que R puede ser hidrégeno o un radical arialquflico simple
o substitufdo en el anillo aromético, La novedad del procedi-
miento que se describe reside en el empleo, como productos de
partida, de derivados del diacetal del aldehido cianacético:
este Ultimo es hoy fécilmente obtenible del diacetal del al-

dehido cloroacético o de la beta,beta~dietoxi propionamida. -

Tales productos de partida son condensados con can~
tidades estequiométricas o con un exceso de guanidina, en pre-

sencia de catalizadores alcalin9s. = = = = = = = = = = - = = «

El procedimiento objeto de la presente invencién
puede ser esquematizado como sigue:

_0C,H5
CH

~ R
/ 0C,H, qu\ ~ (\N
R~ CH + C=NH —> /||

H
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v eg bestanhe simple y tiene lugar con Spiimos rendimientos,

dando productos de gran PUrezZa, = = = = « = = = = - = - - -

Los ejemplos siguientes ilustran pero no limitan

la presente invencidn, = = = = = = = =« = = ¢ - - 0 - - -~

EJEMPLO 1

143 g de dietilacetal del cianacetaldehfdo se
disuelven en 500 ml de metanol. Aparte, se adicionan'100 g
de guanidina clorhidrato a una solucidén de 108 g de sodio
metilato en 500 ml de metanol. Se filtra del sodio cloruro

¥y la solucién obtenida se une a la del diacetal, - - - = ~ -

Se calienta a reflujo durante 24 h, se concentra
& pequefio volumen y se hace cristalizar el producto de reac-—
cién, esto es la 2,4~diaminopirimidina, con p.f. 145-14692.
El rendimiento es del T2%, = = = = = = = = = = = = = = = =

EJEMPLO 2

267,5 g de p-clorobencilcianacetaldehido dietilace
tal se disuelven en 750 ml de metanol y se les adiciona una
solucidén obtenida, como se ha dicho en el ejemplo precedente,
de 100 g de guanidina clorhidrato, 108 g de sodio metilato
en 500 ml de metanol, -« = = « = = « - - - - - - .- - -

Se calienta a reflujo durante 15 h, se concentra
& pequefio volumen y se deja cristalizar el producto de reac-
cidn, esto es la 2,4-diamino-5-(p-clorobencil)-pirimidina
con p.f. 223-2249, EL rendimiento es del 59%, - = = - - - -
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EJEMPLO 3

293 g de 3,4-dimetoxibencil cianacetaldehido dietil
acetal se disuelven en 750 ml de etanol absoluto. Aparie se
adicionan 100 g de guanidina clorhidrato a una solucidén de
136 g de sodio etilato en 500 ml de etanol absoluto y se fil-
tra el sodio cloruro que se forma. Las dos soluciones se unen
¥ se calientan a reflujo durante 18 h. Se concenira el etanol
Yy se deja cristalizar la 2,4-diamino-5-(3,4-dimetoxibencil)~-
~pirimidina que tiene un p.f. de 230-231¢. El rendimiento es
del T0Pe = = = = = = = = - m m - . - m - — .- -

EJEMPLO 4

323 g de 3,4,5-trimetoxibencil cianacetaldehido
dietilacetal se disuelven en 750 ml de metanol. Aparte se adi-
cionan 150 g de guanidina clorhidrato a una solucién de 125 g

de sodio metilato en 500 ml de mebanol y se filira el sodio
cloruro que se fOIfA.: = = = =~ = = = = = = = = = = = = = = =

Las dos soluciones se unen y se hacen refluir du-
rante 24 h. Se concentra a pequefio volumen y se deja crista-
lizar la 2,4-diamino~5-(3,4,5~trimetoxibencil)~pirimidina que
tiene un p.f. de 196~1982. El rendimiento es del 73%, - = = -

N O T A

Se declaran de novedad y propiedad para Espafia, sus
territorios y plazas de soberanfa, las siguientes: = = = = = -

REIVINDICACIONES

1.~ Procedimiento para la sfntesis de pirimidinas,
de férmula general:
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en gue R puede ser hidrégeno o un radical arilalquilico sim-

ple o substitufdo en el anillo aromdtico, caracterizado porque
el cianacetaldehfdo diamcetal o derivados arilalquilicos de es~
te ﬁlfimo, con o sin substituyentes, se condensan -con guanidi-
na o con derivados de egta dltima en relaciones estequiométri-
cas 0 con un exceso de uno de los dos reactivos, en presencia
de catalizadores bdsicos para dar los compuestos de la férmu-

la general, = = = = = - @ = = = - = - = - - ---- ---

2.~ Procedimiento segin la reivindicacién 1, cerac-
terizado porque el 3,4~-dimetoxibencil cianacetaldehido dietila
cetal se condensa con la cantidad estequioméirica o con un ex-

ceso de guanidina, en presencia de sodio eftilatos = = = = = =

3.~ Procedimiento segin la reivindicacién 1, carac~
terizado porque el 3,4,5-trimetoxibencil cianacetaldehido
dietilacetal se condense con la cantidad estequiométrica o

con un exceso de guanidina, en presencia de .sodio metilato. -

4.~ Procedimiento segin la reivindicacién 1, carac-
terizado porque se emplean como catalizadores bédsicos alcoho-
latos metdlicos, hidratos o sales alcalinas o alcalinotérreas,
hidruros metélicos, sodamidas o resinas de intercambio iénico

en forma 2lcaling. = = « =~ = = w « = - = oo - - -

5.~ Procedimiento segin la reivindicacién 1, ca-
racterizado porque se emplean derivados de la guanidina que

liberan esta dltima en el transcurso o al principio de la
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6.~ "PROCEDIMIENTO PARA LA SINTESIS DE PIRIMIDINAS".

Todo ello conforme se describe y reivindica en la
presente memoria que consta de seis hojas, foliadas y mecano-

5. grafiadas por una sola de sus caras.
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