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MEMORIA DESCRIPTIVA

Correspondiente a una Patente de Invencidn por
20 afios, para todo el territorio espafiol, por:
PROCEDIMIENTO DE PREPARACION DE QUINAZOLINODIQ
NAS, a favor de LABORATORIO FngUNY, S5.A., en-
tidad espafiola, domiciliada en Palma de Mallor
ca, calle Pablo Pifarrer, n? 43, Declara ser =
Inventor del procedimiento DON FRANCISCO BONET
PRATS,
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La presente invencidén tiene por objeto un nue
vo procedimiento de preparacidén de 2,4~quinazolinosio--

nas, de formula general.

v

SNy
IR
Q'z_ \N/=O D"’l

(1)



10

15

20

25

30

donde R1, R2, R3 y R4, que pueden ser iguales o diferen
tes, representan un atomo de hidrogeno, un alecohilo de
1 a 4 carbonos, un grupo metoxi o etoxi, un halogeno o
un trifluor-metilo.

El procedimiento consistez en esencia, en tra
tar con un agente ciclante del tipo del tricoruro de ==
fosforo, el pentacloruro de fosforo o el cloruro de tip

nilo, un compuesto de formula general.
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en el que Rl, R2, R3 y R4 tienen los significados asig-
nados en la formula (I).

La reaccién se realiza en el seno de un disol
vente anhidro, preferentemente el dioxano, operando a -
la temperatura de reflujo y agitando durante un tiempo
que oscila entre una y tres horas.

El compuesto de formula (II), puede obtenerse
haciendo reaccionar el correspondiente dérivado del aci
do antranilico con el isocianato adecuado, operando en
las condicones habituales para este tipo de reaccionmes.

Con objeto de facilitar la mejor comprensidn
del metodo, se dascribe a continuacién un ejemplo de -~
preparacién de uno de los compuestos para los que es =——
aplicable dicho procedimiento.

EJEMPLO a) 1-fenil=3=(2-carboxifenil)=-urea.-

Sobre una solucidén de 39 gr. de acido antranilico en =~

500 c.c. de tolueno anhidro, se afiaden 33 c.c. de isocia:
nato de fenilo, agitando fuettemente y calentando en ba
fio de aceite a 1602C. durante dos horas. Después de de-
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jar enfriar, se separa por filtracién la masa solida -
formada y se recriataliza en metanol. Se obtienen 65 =
gr. de producto que funde a 200~2052C.

b) 3-fenil~-1,4~dioxo~quinazolina.- 50 gr. =-
del producto obtenido de la forma descrita en el apar-
tado a), se disuelven en 300 c.c. de dioxano anhidro y
se afiaden 8,4 gr. de pentacloruro de fosforo. Con agi~
tacidén, se calienta la mezcla al bafio de aceite mante~
nido a 1202C durantestres horas. Se deja enfriar, se =
separa el producto solido por filtracidn y después de
lavar con dioxano y eter de petroleo, se obtienen 40 -
gr. de produtto que funde a 280-2832C.

Queda sobreentendido que la proteccidén que -
se recaba para la presente invencidén, no queda limita-
da al ejemplo de ejecucién practica descrito mds arri-
ba, sino que se extiende a todas aquellas formas esen-
cialmente equivalentes de realizacidén del procedimien-
to, siempre y cuando queden comprendidas dentro de la

siguiente
=NOTA-=

La Patente de Invencidén que se solicita, re-
caera sobre las particulares caracteristicas de las si

guientes
+REIVINDICACIONE:RS®=

18 - Procedimiento de preparacién de quinazo

linodionas, de formula general

A k\ R
i i N <&
\ %:\\j

Q N’ 2
2 i

R3

(1)



60

65

70

75

/

donde R1l, R2, R3 y R4, pueden ser iguales d diferentes
represantan un atomo de hidrogeno, un alcohilo de 1 a
4 carbonos, un grupo metoxi o etoxi, un halogeno o un
trifluormetilo.

22 - Procedimiento de preparacidén de quinazo
linodionas, de acuerdo con la reivindicacidn preceden-
te, caracterizado por el hecho de que un compuesto de
formula general
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en el que R1, R2, R3 y R4 tienen los significados asig
nados en la formula (I), se trata con unzagente ciclan
te del tipo del tricloruro o el pentacloruro de fosfo-
ro o el cloruro de tionilo.

38 - Procedimiento de preparacién de quinazo
linodionas, de acuerdo con las reivindicaciones prece~
dentes, caracterizado por el hecho de que la reaccidn
tiene lugar en el seno de un disolvente anhidro, de ==
preferencia el dioxano.

42 - Procedimiento de preparacién de quinazo
linodionas, de acuerdo con las reivindicaciones prece-
dentes, caracterizado por el hecho de que la mezcla de
reaccién se calienta a la temparatura de reflujo del -
disolvente.

52 - PROCEDIMIENTO DE PREPARACION DE QUINAZQ
LINODIONAS.
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Todo ello tal y como se describe y reivindi
ca en la presente Memoria Descriptiva, que consta de

cinco hojas mecanografiadas pdr una sola de sus caras

y debidamente mimeradas.
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