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PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE 2-METIL-TETRAHIDRO- 

PIBIMIDINAS I-SUSTITUIDAS

BAYER AKTIENGESELLSCHAFT, entidad alemana, residente 
en Leverkusen—Bayerwerk, República Federal Alemana

La presente invención se refiere a un nueve 

procedimiento, también realizable en escala industrial, pa­
ra la obtención de 2-metil-tetrahidropirimidinaa I-susti­
tuidas a partir de propilendiaminas N-susti.tuidas y ásteres 
o amidas de ácido acetoacético.

M - i!



WW 2 * *

5

10

15

20

25

30

Ya se conocen una seria de otros procedimien­
tos para la obtención de l-alquil-2-metil-tetrahidropirimidi 
ñas, asi, por ejemplo, la reacción de N-alquil-propilen-dia- 
minas con ásteres de ácido amídico de cadena abierta o amidi- 

nas (A. Pinner, Die Ohemie der ImidoHther und ihrer Derívate, 
R. Oppenheim, Berlín, 1892), la reacción de sales de ácido 
N-alquil-propilen-diamin-toluensulfónico con nitrilos de áci- 
co carboxílico (J. Ohem. Soc. 1947, 497), la hidrogenación 
de N-acilamino-nitrilos, donde las N-acil-N-alquil-propilen- 
diaminas formadas se deshidratan bajo las condiciones de 

reacción a l-alquil-2-metil-tetrahidropirimidÍnas (J. Am. 
Chem. Soc. 71, 2350 (1949)) y la reacoión de N-alquil-propi- 
ien-diaminas con oxazolinas (Publicación alemana DOS 2.154. 
948). .

Muchos de estos procedimientos tienen sin em­
bargo la desventaja de que la reacción no deseaprolla comple­
tamente y que se forman cantidades especialmente grandes de 
productos secundarios indeseados. La temperatura de reacción 
en estos procedimientos de obtención asciende por lo general 
a 100 - 200**C y se trabaja en presencia de catalizadores, 
por ejemplo, condiciones écidas (ácido clorhídrico, ácido 
toluenosulf6nic.o) ó oompuestos de metal (Ni, Oó, Cu).

Asimismo es conocida la reacción de N-etil- 
propilen-diamina con acetoacetato de etilo (Chem.Ber. 98, 
3652 (1965)) en presencia de ácido tolúenosulfónico a tempe­
raturas de reacción de 210^0. Este procedimiento se describe 
en un preparado de reacción 0,2 molar que, sin embargo, no 
se puede trasladar a escala industrial. Las tetrahidropiri- 
midinas son, como amidinas cíclicas, extraordinariamente 
propensas a hidrolizar, por lo que a la temperatura mencio-
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nada y en presencia de compuestos ácidos, tal como ácido to- 
luenosulfónico, la amidina cíclica se saponifica inmediata­
mente por el agua formada en la condensación. La N-acil-N- 
etil-propilendiamina formada por saponificación se puede 

desde luego bajo las condiciones existentes en la elabora­
ción destilativa reoiclar de nuevo lentamente bajo disocia­
ción de agua, lo que en un preparado 0,2 molar se realiza en 
un parido de tiempo totalmente aceptable, pero en una reali­
zación industrial de este procedimiento en preparados de 100 

kg o más sin emba&go conduce a un rendimiento de volumen-tiem 

po totalmente insatisfactorio. La elaboración de la mezcla 
ternaria que se obtiene de tetrahidropirimidina, de su pro­
ducto de saponificación N-acil-N-alquil-propilen-diamina y 
agua resulta muy oostosa y exige una técnica de destilación 

muy lenta y compleja. Además, debido a la solicitud tármi.oa 
de la mezcla de reacción se obtiene una proporción muy ele­
vada de residuos no utilizables, lo que reduce considerable­

mente el rendimiento en producto puro (vease el ejemplo 1).
La presente invención tiene por lo tanto el 

cometido de hallar un procedimiento que permita la obtención 
de 2-metiltetrahidropirimidinaa 1-sustituidas en alto ren­
dimiento y con elevada pureza, debiendo este procedimiento 
ser también ventajoso en escala industrial.

la obtención de 2-metil-tetrahidropirimidinas de fórmula; 
general

Se ha descubierto ahora un procedimiento para

(I)



- 4

5

donde significa un resto hidrooarbu&p de oadena recta, al­
quil-ramificado o cíclico, saturado, insaturado o aromático, 
en caso dado sustituido, con 1 a 17 átomos de carbono, que 
se caracteriza porque propilen-diaminas N-sustituidas de fór­
mula general .!

Rl - NH - (OHg)^ - NHg (H)

donde R, tiene el significado arriba indicado, se hace reac- 
cionar con derivados acetoacáticos de fórmula general

0

(III)
X

15

donde X significa -ORg, -NHRg ó -N(Rg)2 y Rg significa un reí 
to arilo, alquilo o cicloalquilo, en caso dado sustituido, 
con 1 - 1? átomos de carbono, bajo ausencia de catalizadores 
a temperaturas de reacción de 0 - 80°C, el agua que se forma 
en la reacción se separa a temperaturas de 0 - 80°C y la 
mezcla de reacción que queda se elabora en forma en si cono­
cida.

El procedimiento de la presente invención se 
ilustra mediante lá siguiente ecuación de reacción:

20
CH,

HgN

CR,
CH.

NHR„
,"3

.0.
c

/ C  = CH - cox
j 1

^  \
+ 0 CH, -

HN HNR,
' i 1

CH^ CH, CH,
/  2
2 (111)

X -H^O
^ ^ 2

(II)
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En esta ecuación tienen R^ y X el mismo significada arriba 

indicada.
El producto de candensación qué se présente 

coma producto intermedio de la amina empleada y del derivada 
de ácido acetaacático empleado se puede recoger en algunos 
casos. La reacción transcurre bajo las condiciones indicadas 
sin embargo sin esfuerzo alguno hasta la 2-metil-tetrahidro- 
pirimidina I-sustituida.

Las propllen-diaminas ^sustituidas a emplear 
en el procedimiento de la presente invención pueden estar 
sustituidas en el resto por ejemplo, por uno o varios 
grupos CN, halógeno u OH. Oon preferencia de emplean propi- 

len-diaminas N-sustituidas donde tiene i - 6 ó 12 - 17 
átomos de carbono. Asimismo tienen preferencia las propiíenr 

diaminas N-sustituidas donde R^ significa un resto hidrocar­
buro de cadena recta c saturado. Como ejemplo sean menciona­
dos los siguientes compuestos individuales: N-metll-1,3-pro- 
pilendiamins, N-etil-1,3-propilen-diamina, N-n-butil-1,3- 
propilen-diamina, N-octil-1,3-pyopilen-4iamina, N-dodeoil- 
1;3-PTCpilen-diamina, N-estearil-1,3-ptopüen-diamina, N- - 
hidrorietil-1,3-propilen-diamina, N-ciclohexil-1,3-propilen- 
diamina , N-bencil-1,3-propilendiamina, N-fenil-l,3-propilen- r 

diamina.
Como derivados del ácido acetoaeátioo entran ;
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en consideración paraje! procedimiento de la presente inven­
ción el áster de ácido acetoacéticO y las amidas de ácido ae 
acetoacático mono- o di-sustituidas¿ Dentro de la fórmula 

general

5 OH^ - CO (III)
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tienen preferencia aquellos derivados de ácido acetoacático 

en los cuales X significa -OBg, -NHR^ ó -N(R2)¿y.R2 signi­
fica un resto alquilo saturado, cicloalquilo o un resto ari- 
lo con 1 . - 7  átomos de carbono. ¡Especialmente preferentes 
son los ásteres de ácido acetoacático (X "ORg) donde Rg 
significa un resto alquilo saturado o ciclóalqüilo con l - 6 

átomos dé carbono.
Como ejemplos de los derivados de ácido ace-, 

toacótico utilizables aean menciónadoa les signientés com- 
puestos individuales: acetoácatato de metilo, aoetoáóetáto ¡ 
de etilo, aoetoacetato de butilo, acetoaoetat^ de bencilc, 
acetoaoetato de fenilo, N-metiIamida"'de ácido acétoacótico, [ 
N-dietilaRida do ácido acetCéoát^oo, -
acetoacático, N-^dipropilamida de ácido éoá^óac^ioo 
Oilamida de áoido acetoacático, N^iclohexilamida de ácido ¿ 
acetoacático, N-fenilamida de ácido acétoaCátic¡p¿

Los derivados de ácido aoe%oacátio¿ utiliza-* 
bles pmra el procedimiento de la presente invención se ób- i 
tienen fácilmente én forma conocida por reacción de dióete-
nos con loe correspondientes alcoholes o bien é^as. N-m^no-
o N-disustituidas.

El. procedimiento de- la. presénte^veñqión'-'-.ss

1
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realiza generalmente como sigue: a bien se presenta la propi-i 
len-diamina N-sustituida empleada y se agrega el derivado de 
ácido acetoacático, o se presenté el derivado de ácido aceto* 
acático y se agrega la propilen-diaminaN-sustituida. Ea po­

sible trabajar en.presencia o bajo ausencia de un disolvente. 
La temperatura de reacción ae ajusta a 0 .- 80°0. El agua que: 
se forma en la reacoiín se retira asimismo a 0 - 80^0 efec­
tuándose esto mediante adición de agente aoeptor dé agua ineg 
te oon respecto a loa productos de partida y de reacción, en 
caso dado, por destilación, a presión mas reducida o por 

destilación azeotrópica, en caso dado bajo presión más redu- ; 
cida. La elaboración de la mesóla de reacción que queda para 
la obtención de la 2-metil-tétrahidropiriáÍdina 1-austituida 
ae efectúa en forma en si conooida, por ejemplo, por destila­
ción o extracción.

Los compuestos de partida se emplean conve­
nientemente en proporción molar. Sin embargo puede áer venta­

joso emplear uno de los compuestos de partida e& exeesOg por. 
ejemplo, en un exceso de hasta 1 ,5 moles por mol del segundo * 
componente de partida.

Preferentemente se trabaja en presencia de un 
disolvente. El disolvente deberá ser convenientemente inerme 
con respecto a loa produotos de partida y prodndtpadb reac­
ción. Por ejemplo, entran en oonaideracióh: hidrocarbufca ha-' 

logenados, hidrocarburos aromáticos, ásteres, preferehtemen-- 
te ásteres de ácidos monooarboxilioos alifáticos oon alcoho­
les alifáticos o dioles alifáticos, tales como acetato de me­
tilo, acetato de etilo, acetato de butilo,;acetato de wtil- 
glicol, diccetato .átilglieol,;,-y'- ",
ios átérear'."'álifáticos- talca comó̂ -;^otiiótc¡r;,

-
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etilenglicoldimetiléter, y éteres cíclicos tales como tetra- 

hidrfurano, dioxano. Con preferencia se emplean aquellos di­
solventes inertes con los cuales también se pueda efectuar 
a continuación la separación por destilación azeotropica del 
agua formada en la reacción. Por lo tanto se pueden emplear 
con ventaja aquellos disolventes inertes que hierven bajo 
presión normal a menos de 150**C y que con el agua forman 
un azeotropo. Tales disolventes pueden ser, por ejemplo, hi­
drocarburos halogenados e hidrocarburos aromáticos. Como 
ejemplo sean mencionados: cloruro metilénico, cloroformo, di 
doroetano, tricloroetano, benceno, tolueno, xileno y cloro- 
benceno.

La temperatura de reaooión se.ajusta en el 
procedimiento de la presente invención preferentemente a 10 - 
70°C, muy especialmente a 20 - $0°C. La eliminación del agua 
que se forma en el procedimiento de la presente invención 
se efectúa preferentemente a 10 - 70°C, con especial prefe­
rencia a 20 - 50**C. Como ya se ha mencionado se puede efec­
tuar la eliminación del agua por ejemplo, por destilaoiÓn, 
destilación azeotrópica o por adición de un agente inerte 
aceptor del agua.

Si el agua de reacción se retira por destila­
ción, entonces esta destilación se efectúa preferentemente 

en vacio para que la eliminación de agua se pueda mantener 
por debajo de temperaturas de 80**C. Por ejemplo, se pueden 
aplicar presiones de 10 - 7Q0 Torr.

Siempre que el agua de reacción se haya de re­
tirar mediante adición de un agente aceptor de agua inerte, 
éste se agregará convenientemente como mihimo en una canti­
dad de manera que sea ligada la cantidad teóricamente oalo.u-
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lada del agua que se forma. Ventajosamente se emplea un ex­
ceso de agente aceptor de agua. Agentes aceptorea de agua 
adecuados son, por ejemplo, la sosa anhidro, el sulfato só­
dico (calcinado) anhidro, óxido de bario u óxido de calcio, 
zeolitas, tamices moleculares a base de polímeros orgánicos.

Preferentemente se efectúa la eliminación del 
agua por destilación azeotrópica empleando uno de los disol­
ventes formadorea de.azeotropos ya descritos. Si la destila­
ción azeotrópica sé efectúa en forma discontinua entonces 
se agregan el disolvente formador de azeotropo Conveniente­

mente como mínimo en una cantidad de manera que se pueda 
retirar la cantidad teóricamente calculada del agua que se 
forma en la reacción. Preferentemente se emplea un exceso 
en disolvente formador de azeotropo. En la realización con­

tinua de la destilación azeotropioa se puede emplear también 
menos cantidad de disolvente azeotrópico. Aquí se retira des­
pués de enfriar y separar las fases del azeotropo separado 
por destilación la fase acuosa y el disolvente formador de 
azeotropo se recicla; Este circuito se mantiene entonces 
hasta que la mezcla de reacción ya no contenga agua. Las con­
diciones de presión a mantener durante la eliminación del 
agua de reacción mediante la destilación azeotropioa depen­
den del azeotropo que se forme. La presión se selecciona de 
manera que la temperatura (medida en la mezcla de reacción) 
en la destilación azeotrópica no supere los 80**. Siempre 
que se formen azeotropos que a presión normal hierven por de­
bajo de los 80** se puede trabajar a presión normal o presión 
mas reducida. Presiones adecuadas son en este caso, por ejem­
plo, aquellas de 10 Torr hasta presión normal, especialmente 

aquellas de 15 - 50 Torr. Si se forman azeotropos oon un pun-
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tos de ebullición a presión normal superiores a 80^0, ae " 
habrá de trabajar a presión mas reducida. Presiones adecua­
das son en este caóo por eje pío, aquellas de 10 - 200 Torr, 
especialmente aquellas de 15 - 50 Torr.

La obtención de la 2-metil-tetr.ahidi-opirimidi- 

na 1-sustituida de la mezcla asi obtenida se efectúa prefe­
rentemente por destilación, la presión bajo la cual se rea­
liza esta destilación se puede variar entre amplios limites 
ya que ahora también se pueden presentar temperaturas supe­
riores a 80°C sin se presenten reacciones secundarias en vo­
lumen digno de mención. Por ejemplo, se pueden emplear pre­
siones de manera que la 2-metil-tetrahidropirimidina í-sus- 
tituida a separar hierva entre 0 y 200°C. Preferentemente se 
trabaja a presión normal o presión más reducida, por ejem­
plo a 0,05 - 760 Torr. Tienen especial preferencia las pre­
siones desde unos 0,1 hasta 50 l'orr y una temperatura de 
ebullición de la 2-metil-tetrahidropirimidina 1-sustituida a 
separar en la zona entre 70 y 1?0°C.

Mientras en el procedimiento según Chem.Ber.
93 3652 (1953) se realiza a temperaturas alta y en presencia 
de ácido toluenosulfónico como catalizador, donde el agua 
de reacción se mantiene un tiempo relativamente largo en la 

mezcla de reacción, se basa el procedimiento de la presenta i 
invención en la idea fundamental de que altos rendimientos 
en 2-metil-tetrahidropirimidinaa 1-sustituidas solamente se 
pueden obtener cuando se trabaja a ^temperaturas bajas y sin 
catalizador. Además, se ha descubierto que el agua de reac­
ción se ha de retirar a temperatura baja de la mezcla de 
reacción si se quiere evitar una hidrólisis de la amidina 
cíclica.
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-Las ventajas que se logran con el procedimién 
to de la presente invención consisten ante todo en que las 

2-metil-tetrahidropirimidinas 1-austituidas se pueden obte­
ner también en escala industrial en forma masosencilla y en 

mejores rendimientos que hasta ahora y que los componentes 
de partida se obtienen con extraordinaria facilidad. El pro- 
cedimiento de la presente invención se puede realizar también 
sin dificultades en forma continua.

Las 2-metil-tetrahidropirimidinas 1-sustitui- 

das, obtenibles según la presente invención, se pueden em­
plear como catalizador en la adición de isocianato-poliol 
(vease la solicitud de patente japones publicada na 7102672).

E j e m p l o s

Ejemplo 1 (Ejemplo comparativo)

Al aplicar el procedimiento de obtención 
conocido de l-alquil-2-metil-tetrahidropirimidinaa según 
Chem.Ber. 98, 3652 (1965) en escala industrial se lograron 
los resultados siguientes:
Una mezcla de 260 kg (2 kmoles) de acetoacetato de etilo,

176 kg (2 knolea) de N-metilpropilendiamina y 2,2 kg de áci­
do toluenosulfónioo se calientan en el plazo de 10 horas a 
170°C. Durante este tiempo se destilan lentamente Í51 kg de 
acetato de etilo (cantidad calculada " 1 7 6  kg) y 9 kg de 
agua (cantidad calculada - 36 kg). El balanoe de las propor­
ciones disociadas de acetato de etilo y agua ya indica que 
bajo estas condiciones de reacción si bien se liberan un 
86 % del acetato de etilo, sin embargo solo se libera un 25 P 
aproximadamente de la cantidad de agua calculada. La propor-



12

5

10

1$

80

25

oión que falta de aproximadamente un 75 % de la cantidad to­

tal del agua actúa sobre la amidina cíclica formada bajo sa­
ponificación de manera que bajo estas condiciones de aceto- 
acetato de etilo y N-metil-propilendiamina se forma princi­

palmente N-acil-N-metil-propilen-diamina y no amidina cícli­
ca. En la elaboración destilativa de la mezcla de reacción 
se presenta parte bajo nueva disociación de agua lentamente 
reciclizaoión de la N-acil-N-metil-propilen-diamina y se ob­

tienen 188 kg de una mezcla en bruto con solo un 60 % de pu­
reza de 1 ,2-dimetil-tetrahidropirimidina (contenido en agua ° 

6 - 7 %t N-acil-N-metil-propilen-diamina 8 - ÍO %). El resi­
duo no utilizable es con 90 kg relativamente alto, ^ebido a 
la mala separación da la mésela en bruto la purificación So­
lo se puede efectuar efectuando una separación destilativa 
a un vacióo de unos 20 Torr y lento aumento de la tempera­
tura de 100 a 180°C a través de columnas de fraccionamiento 
de buena eficacia (diámetro 100 mm, propproión de reflujo 
3:1). Como se indica mas abajo, esta operación de purifica­
ción nb es sin embargo adecuada para escalas industriales.

De 73 kg de la mercancía en bruto al 60 % in­
dicada se obtienen despuás de un periodo de destilación de 
20 hdras solo 34 kg de 1,2-dimetil-tetrahidro^irimidina 
(rendimiento:.1,7 kg/hora) con una pureza del 98 - 99 %, de 
manera que el rendimiento a través de toda la reacción solo 
asciende a unos 87,5 kg o un 39 % de la teoría. El contenido 
en agua de la amidina cíclica reoién obtenida asciende aún 
a u n l - l , 5 % d e  manera que después de un largo almacena­
miento de la tetrahidropirimidina de nuevo ae presenta len­
ta hidrólisis bajo abertura de anillo. Como residuo no apro­
vechable quedan en la destilación*fina de arriba aún unos 2530
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kg, lo que equivalen a un 33 % de la mercancía en bruto al 
60 %.

Loa ejemplos a continuación ae refieren al
procedimiento de la presente invención.
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Ejemplo 2
A 260 kg (2 kmolea) de aoeteRoetato de etilo 

y 80 kg de tolueno se agregan bajo enfriamiento oon agua 
fria (20 - 30°C) 176 kg (2 kmolea) de N-metil-propilendiami- 
na en el plazo de 3 horas. Oon una temperatura interior de 
la caldera de máximo 40°C y 20 Torr ae extre el agua formada 

por condensación. El condensado que pasa a una botella de 
separaoión ae enfria a 8 - 10°C de manera que se logra una 
buena y rápida separación de ambas fases. En el plazo de 10 
horas se pueden extraer de esta manera 35 kg de agua (esto 
es un 97 % de la teoría), terminada la destilación en vacio 
azeotrÓpica se separa a presión normal la mezcla tolueno-ace­
tato de etilo por destilación hasta una temperatura interior 
de la caldera de unos 13$°C en forma continuada a través 

de una columna de 1 m. La ulterior elaboración deatilativa 
del residuo conduce en forma sencilla a 190 kg de 1 ,2-dime- 

tll-tetrahidropirimidina de un 98 - 99 % de pureza (p.eb.gp* 

82 - 8 5 %  n¡$°. 1,4905).
Rendimiento: 85 % de la teoría 

El residuo no aprovechable asciende a unos 30 kg.

25 Ejemplo 3
A una mezcla de 156 kg (1 kmol) de N—ciolohe— 

xil-propilendiamina, 120 kg de tolueno y 53 kg de sosa anhi­
dro se agregan bajo agitación 130 kg (1 kmol) de acetoaeeta—
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to de etilo manteniéndose medíante enfriamiento con agua la 

temperatura de reacción en 2$ - 30°C. Como la condensación 
delaóster acetoacótico con la N-ciclohexil-propilendiamina 
se desarrolla a temperatura ambiente con suficiente veloci­
dad de reacción, se puede ya deapuós de 10 horas separar por 
filtración la sosa que ahora contiene agua. El disolvente 
tolueno asi como el acetato de etilo ya existente se sepa­
ran por destilación á una temperatura de la o&Mera de 130 - 
140° y bajo presión normal. El residuo que queda se puede 
elaborar a continuación mediante una columna de fraccioná- 
ción en alto vacio, obteniéndose 126 kg (75 % de la teoría) 
de l-ciclohexil-2-metil-tetrahidropirimidina de unappureza 

del 96 %. (P.eb.p^g . 110 - 115°C, - 1,5132).
Según eluiprocedimiénto indicado en el ejemplo 

3 se obtienen de las correspondientes propilen-diaminas N- 
sustituidas y acetoacetato de etilo las 2-metiltetrahidro- 
piridinas 1-sustituidas mencionadas á continuación.

Compuesto E.eb. ó P.f. Rendimiento

l-hidroxietil-2-metil-tetra- P.eb.Q^:131-137°0 73 %

hidropirimidina P.f.: 72 - 74°C
l-butil-2-metil-tetrahidro-
pirimidina

P.eb.^: 108-110°C 91 %

l-(2-etilhexil)-2-metil- 
tetrahidropirimidina

P.eb.Q^P 103-108°C 85 %

l-dodecil-2-metil-tetrahidro-
pirimidina

P.sb..,^l56-159°C 86 %

l-(l-metil-ciclohexil)-2- P.eb.Q^:104-106°C 88 %
metil-tetrahidropirimidina
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1- (2-metilhexil)-2-metil-

t etrahidropirinidina
l-(3,3-dimetil-3-metil-ciclo-
hexil)-2-metil-tetrahidro-

pirimidiña
l-bencil-2-metil-tetrahidro-
pirimidina

F.eb.Q^: 86-90^0 6$ %

P.ab.^i: 86 - 90^0 67 %

P.eb.Q ^:Í50-1$3^C 87 %
p.f.:40 - 43°C

10

15

Ejemplo 4
Una mezcla de 213 8 (1 mol) de N-dibutilamida 

de ácido acetoacético, 200 co de tolueno, $0 .g de óxido de 
bario y 88 g de N-metil-propi^endiamina ae agita durante 
5 - 6  horas a temperatura ambiente* Después de separar por 
filtración el BaíOiOg.xHgO se separa por destilación á pre­
sión normal el disolvente tolueno, aumentándose la tempera­
tura de reacción lentamente a 140 - 150^0. En la destilación 
fraccionada del residuo en vacio se obtienen 68,5 g de 1 ,2- 
dimetil-tetrahidropirimidina del p.eb.^g: 78 - 84°C (61 % 

de la teoría) y 115 g de N-dibutilamida del ácido acético 
(p.eb.^i 115 - 120°0).

20 Ejemplo 5

Según el ejemplo 4 se obtuvieron de 183 6 

(1 mol) de N-ciolohexilamida del ácido acetoacético y 88 g 

de N-metilpropilendiamina según el modo de trabajo del ejem­
plo 4 35 8 de 1,2-dimetil-tetrahidropirimidina (81 % de la 
teoría) y 80 g de N-ciclohexilamida de ácido acático (p. 
eb.^ . ¡ 130 - 133°C).

25
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Desoiita suficientemente la naturaleza del 
invento; asi como la manera de realizarlo en la práótica, 

debe hacerse o nstar que las disposiciones anterioremente in­
dicadas son susceptibles de modificaciones de detalle en cuat 
to no alteren sii principio fundamental.

También se hace constar que el invento corres­
ponde a una solicitud de patente presentada en la República 
Federal álemaná con fecha 17 de agosto de 1974 na P 24 39 

550.4, acogiéndose por lo tanto a los beneficios que conce­
den los Convenios Internacionales en vigor siendo lo que 
constituye la esencia del referido invento y por lo que se 
solicita Patente de Invención por 20 años en España: "Pro­
cedimiento para la obtención de 2-metil-tetrahidropirimidinaE 
1-sustituidas" caracterizándose por lo siguiente:

1. Procedimiento para la obtención de 2-metil-
,i.'. - * . .

tetrahidropirlmidinas 1-sustituidas de fóááula general

20

N N -  R

CH2 CHg
1

donde significa un resto hidrocarburo, de cadena recta, 
alquil-ramificado o cíclico, saturado, insáturado ó aromá­
tico, en caso dado sustituido, con 1 - 1 7  átomos de carbono, 
caracterizado porque propilendiaminas Ñ-sustituidas de fór­
mula general
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Rl -- NH - (CHg^ - NHg

3

donde tiene el significado arriba indicado, se hace reac­
cionar con derivados de ácido acetoacético de fórmula gene­
ral

OHp - 00 - OHg 0
0 . 

X

10

donde X significa -OR9-NHR9 6 -1̂ 9)9 y R9 significa un res- 
ro arilo, en caso dado sustituido, alquilo o cicloalquilo 
con 1 - 1 7  átomos de carbono, ba^p ausencia de catalizado­
res a temperaturas de reacción de 0 - 80^0, el agua que se 
forma en la reacción se retira a temperaturas de 0 - 80.̂ 0 
y la mezcla de reacción que queda se elabora en forma en si 

conocida.

2. Procedimiento según la reivindicación 1, ca­
racterizado porque la reacción ae efectúa en presencia dé un

1$ disolvente inerte.

3. Procedimiento según.la reivindicación 1 y 2, 
caracterizado porque el agua que se forma en la reacción se 

retira mediante la adición de un aceptor de agua inerte.

4. Procedimiento según la reivindicación 1 - 3 ;  
20 caracterizado porque el agua que ae forma en la reacción sé

retira por destilación azeotrópioa.

3. Procedimiento para la obtención de 2-metll-
tetrahidropirimidinas I-sustituidas, tal y como queda sus-



- 18

tancialmente descrito en la presente^mambria.

Esta memoria consta de 18 hojas escritas 

máquina por una sola cara.

Madrid, ^  1Q7S
BAYBR AKTIENGESELESOHAFT
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