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El presente invento tiene por objeto la pro-
duceidn industrial de tiencpirimidinas sustituidas que
presentan una marcada actividad farmacoldgica.

Estos compuestos tienen defférmula general
~ fOL
: NH
LI |
Chli
N
Z

donde X puede ser un heterodtomo, e Y un sustituyente

4

cualquiera.

El método general de sintesis de estos com-
puestos est4 fundamentado en la reaccién del 2-amino-
-3-carbamoil=k,5-tetrametilentiofeno con el correspon
diente aldehido heterociclico, a reflujo en el seno de
un disolvente apropiado y en presencia de un cataliza=-
dor Acido o alcalino eristalizando el producto de la
reaccidén por enfriamiento.

A continuacidén se exponen algunos ejemplos,

no limitativos, del alcance del presente invento
Ejemplo 1: (X= 0; Y= H)

En un matraz de 100 ml de capacidad, provis-
to de refrigerante de reflujo, ée ponen 3,9 g (0,02 mo
les) de 2-amino-3-carbamoil-k,5-tetrametilentiofeno, 1,9
g (0,02 moles) de furfural recientemente destilado, 40 ml
-2 -



10

15

20

25
29-11-72

409863

de etanol y unas gotas de sosa al 10%. La mezcla se hier-

ve a reflujo durante . tres. horas,. dejlndose a.la temperatura
ambiente durante toda . la noche. Al dia siguiente se fil-.
tran los cristales. formados y el filtrado se recristaliza
de etanol.

La 2-(2-furil)-4-oxo-5,6-tetrametilen-1,2,3,k4,-
tetrahidro-tieno / 3,2-d_7 pirimidina es un sélido amarillo

de P.F, = 193 - 52C (sin corregir )

Anélisist
Calculado.para.clh th N2 02 S
Cs- 61,295 He- 5,143 N.- 10,21 S.- 11,68
Encontrado.
Co- 61,225 H.- 5,085 No= 10,215 S.- 11,84
Ejemplo 2: (X= 0; Y= NO,)

En un matraz de 100.ml de capacidad, -provisto:
de refrigerante de reflujo, se ponen 4,5 g (0,025 moles).-
de ‘R-amino~3-carbamoil=k,5-tetramesilen=~tiofeno, 3,5 g
(0,025 moles) de S=nitrofurfural, 50 ml de.etanol.y 400
mg de etdxido sbédico. La.mezcla.se calienta a reflujo du~ -
rante dos.horas y .ge. deja.en reposo a.temperatura.ambiens
te durante toda la noche. Al dia .siguiente.se filtran los-
cristales. formados y el filtrado se recristaliza de dime-
tilformamida-agua de la forma habitual.
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La 2«(5-nitro-2-furil)-4-ox0-5,6~tetrametilen~

1,2,3,4~tetrahidro-tieno / 3,2-d_7 pirimidina es un sélido
rojo de P.F.= 2032C (sin corregir)

Anflisis
Calculado para Clh H13 N3 Oh S
Cow 52,655 Ho- 4,105 No- 13,16; S.- 10,03
Encontrado
Co~ 52,445 How 4,055 Ne= 12,935 Suv=- 10,27
Ejemplo 3: (X= 0; Y= NOp)
Se procede de la misma forma que se indica en.el
ejemplo anterior utilizando como catalizador unas gotas de
4cido clorhidrico al 10%. El producto obtenido es idéntico

al del ejemplo anterior.

REIVINDICACIONES

Los puntos de invencién, propia.y nueva, que se
presentan para que sean objeto de esta Solicitud de .Patente:
de Invencidn en Espaiia, por VEINTE afios, son los siguientes:

12,- Un método para la produccién industrial de

tienopirimidinas sustituidas de férmula. general.
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donde X puede ser un heterodtomo e Y puede ser H 6 KO,
fundémentado en la reaccién del 2-~amino-3~carbamoil—4,5-
tetrametilentiofeno con el correspondiente aldehido he-
terociclico, a reflujo en el seno de un disolvente apro-
piado y en presencia de un catalizador 4cido o alcalino,
filtrando al enfriar el producto de la reaccién y cris-
talizéndolo en un disolvente adecuado..

2%,- Un método seg&n la reivindicaciébn 1, ca-
racterizado porque el aldehido a.utilizar es el furfural,

32.~ Un método seglin la-reivindicacibn 1, ca~
racteriiado porque el aldehido a utilizar esvel S5-nitro-~

furfural.

.49.- Un nétodo segin la reivindicacién 1, ca-

‘racterizado porque el disolvente a utilizar en ia reac-

cién es el "etanol.
| . 5%.~ Un método éegdn la reivindicacidn 1, ca-
ractérizado porque se utilizan como catalizadores hidré-
xidos de metales, como el hidréxido sédico.

62,~- Un método segin la reivindicacién 1, ca~
racterizado porque se utilizan como catalizadores alcé-~
xidos alcalinos, como el etéxido sbédico. .

72.~ Un método segin la reivindicacién 1, ca-
r;cterizado porque se utilizan coﬁo catalizadores 4ci-
aos, como el dcido clorhidrico, |

82,~ Un método para la produccién industrial

de tienopirimidines sustituidas.
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Tal y como se ha descrito en la Memoria que
antecede y con los fines que se han especificado,
Esta Memoria consta de seis hojas escritas

a2 méquina por una sola cara.

-3 ERE. 1974

Madrid,
) Allbes
” P.A, Por Pods
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