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MEMORIA DESCRIPTIVA

La presente invención se refiere a la síntesis de 
derivados heterocíclicos nitrogenados, de fórmula general:

R

2 2

en que R puede ser hidrógeno o un radical arialquilico simple 
5. o substituido en el anillo aromático, La novedad del procedi­

miento que se describe reside en el empleo, como productos de 
partida, de derivados del diacetal del aldehido cianacótico: 
este último es hoy fácilmente obtenible del diacetal del al­
dehido cloroacético o de la beta,beta-dietoxi propionamida. -

10. Tales productos de partida son condensados con can­
tidades estequiomótricas o con un exceso de guanidina, en pre­
sencia de catalizadores alcalinos. - - —  - - -  - -  —  - -

El procedimiento objeto de la presente invención 
puede ser esquematizado como sigue:
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y 32 bastante simple y tiene lugar con óptimos rendimientos, 
dando productos de gran pureza. ---------------------------

Los ejemplos siguientes ilustran pero no limitan 
la presente invención. ------------------------------------

EJEMPLO 1

143 g de dietilacetal del cianacetaldehido se 
disuelven en 500 mi de metanol. Aparte, se adicionan 100 g 
de guanidina clorhidrato a una solución de 108 g de sodio 
metilato en 500 mi de metanol. Se filtra del sodio cloruro 
y la solución obtenida se une a la del diacetal. -----------

Se calienta a reflujo durante 24 h, se concentra 
a pequeño volumen y se hace cristalizar el producto de reac­
ción, esto es la 2,4-diaminopirimidina, con p.f. 145-1460.
El rendimiento es del 72%. ------------------------- - - -

EJEMPLO 2

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

Se calienta a reflujo durante 15 h, se concentra 
a pequeño volumen y se deja cristalizar el producto de reac­
ción, esto es la 2,4-diamino-5-(p-clorobencil)-pirimidina 
con p.f. 223-224S. El rendimiento es del 59%* -------------
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EJEMPLO 3

293 g de 3,4-dimetoxibencil cianacetaldehido dietil 
ace tal se disuelven en 750 mi de etanol absoluto. Aparte se 
adicionan 100 g de guanidina clorhidrato a una solución de 

5. 136 g de sodio etilato en 500 mi de etanol absoluto y se fil­
tra el sodio cloruro que se forma. Las dos soluciones se unen 
y se calientan a reflujo durante 18 h. Se concentra el etanol 
y se deja cristalizar la 2,4-diamino-5-(3,4-dimetoxibencil)- 
-pirimidina que tiene un p.f. de 230-231s. El rendimiento es 

10. del 70%. -----------------------------------------------------

EJEMPLO 4

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

15. de sodio metilato en 500 mi de metanol y se filtra el sodio 
cloruro que se forma. - —  --------------------------------

Las dos soluciones se unen y se hacen refluir du­
rante 24 h. Se concentra a pequeño volumen y se deja crista­
lizar la 2,4-diamino-5-(3,4,5-trimetoxibencil)-pirimidina que 

20. tiene un p.f. de 196-198S. El rendimiento es del 73%. —  - -

N O T A

Se declaran de novedad y propiedad para España, sus 
territorios y plazas de soberanía, las siguientes: -----------

R E I V I N D I C A C I O N E S

25. 1.- Procedimiento para la síntesis de pirimidinas,
de fórmula general:
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en que R puede ser hidrógeno o un radical arilalquilico sim-
\

pie o substituido en el anillo aromático, caracterizado porque 
el cianacetaldehido diacetal o derivados arilalquílicos de es­
te último, con o sin substituyentes, se condensan con guanidi- 

5. na o con derivados de esta última en relaciones estequiométri­
cas o con un exceso de uno de los dos reactivos, en presencia 
de catalizadores básicos para dar los compuestos de la fórmu­
la general. ------------------------------------------------

2. - Procedimiento segdn la reivindicación 1, carac-
10. terizado porque el 3t4-dimetoxibencil cianacetaldehido dietila

cetal se condensa con la cantidad estequiométrica o con un ex­
ceso de guanidina, en presencia de sodio etilato. -----------

3. - Procedimiento según la reivindicación 1, carac­
terizado porque el 3,4,5-trimetoxibencil cianacetaldehido

15. dietilacetal se condensa con la cantidad estequiométrica o
con un exceso de guanidina, en presencia de tsodio metilato. -

4.- Procedimiento según la reivindicación 1, carac­
terizado porque se emplean como catalizadores básicos alcoho- 
latos metálicos, hidratos o sales alcalinas o alcalinotérreas, 

20. hidruros metálicos, sodamidas o resinas de intercambio iónico 
en forma alcalina. - --------------- ---------------- --------

5.- Procedimiento segdn la reivindicación 1, ca­
racterizado porque se emplean derivados de la guanidina que 
liberan esta última en el transcurso o al principio de la
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reacción. - ---------------------

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.

BARCELONA, 0!C,
R A  Al. CUMíí SUÑOÍ
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