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MEMORIA DESCRIPTIVA

El objeto de la presente invencidén es un proce-
dimiento de obtencidén de un nuevo compuesto: la l-ciano-2-
metil-3-((2-tiol)etil)-guanidina, que constituye un impor-

5 tante intermedio de sintesis y cuya férmula de estructura

es:

HS-CHZ—CH2~NH\\

C=C-CN (1)
CHs—NH/ :

Este nuevo compuesto constituye uno de los resul-
tados de la investigacidn desarrollada en los laboratorios
10 de la beticionaria para lograr la sintesis de l-ciano-2-
metil-3~((2-tiol)etil)-guanidina, vulgarmente conocida co-
mo cimetidina a escala industrial.

. El intermedio (I) ha sido obtenido por primera

vez por la Peticionaria partiendo de productos del tipo

15 (IT), o sea de derivados del Acido cianoditio-imino-car-
bSﬁico:
R-S .
Nconeon (11)
R-S ‘

En la anterior férmula R significa un alquilo in-

ferior.
20 Este producto de partida (II) se transforma en

el intermedio (I) mediante un doble tratamiento con metila-

mina y cisteinamina, en medic alcohélico. El esquema de
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reaccidén es el siguiente:

R-S CH.,~NH R-S HS-CH,,~CH,,~NH
AN I Wiy \coN-CN 2 2"

Boe
Lt

R—S// CHS-NH

HS~CH., ~CH.,~NH
2 772 T NgoN-CN

CHS—NH

Uno de los productos de partida (IT) mas idbneos
comercialmente, dado el estado actual de la quimica indus-
trial, es el cianoditio-imino-carbonato de dimetilo, des-
crito en 1947 (US patente n2 2.430.332 de 4 Noviembre 1947,
de E.I. DU PONT DE NEMOURS AND COMPANY. )

A modo de ejemplo, que en ningﬁn caso debe atri-
buirsele caracter: limitativo, se indica a continuacidén un mo-
do prictico de realizacidn del invento:

Ejempld

a) Monoaminélisis metilaminica del ciano~imino-ditio-car-
bonato de dimetilo.-

7.7 g de cianoiminoditiocarbonato de dimetilo se agitan
durante una noche, a temperatura ambiente, con 26.5 ml de
solucién isopropanblica de metilamina de concentraéién 4,9
molar. El1 s6lido insoluble resultante se filtra y seca a

802C a vacio. El producto se recristaliza de agua. Peso:

4.8 g.
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Datos analiticos: .
Punto de fusidén: 202-2032 C.
S % (Schéniger): calculado: 24.6 %; encoﬁtrado: 24,1 9%
Espectro IR (cm’l): fase BrK, 3250; tensién N-H, 2270;
tensidn C-N, nitrilo, 1560; ten-
siones C=N, 1400, 1280, 1180, 1050.

Espectro RMN (delta p.p.m.): DMSO deuterado - DC1,C
8.2 JH N-H ancha
2.9 3H N-CH singuiete
2.55 3H S—-CH3 singulete

b) Obtencién de la l-ciano-2-metil-3-((2-tiol)etil)-guani~-
dina.-

En uh matraz Erlenmeye? esmerilado provisto de refrige-
rante conectado a un cuenta-burbujas a su salida, se intro-
ducen 1 g de cisteinamina base (0.013 mol), 1.677 g (0.013
mol) del producto obtenido en la operacién anterior y 20 ml
de isopropanol, Se refluye durante dos horas. Se elimina
el disolvente y se ahade agua. Se filtra y se lava con
agua. Se obtienen 1.3 g de sbélido de p.f. 138-1422 C. Se

recristaliza dos veces de agua.

Datos analiticos:
Punto de fusién: 174-1752 C,
S % (Schéninger): calculado: 20.2 % encontrado: 20.8 %
Espectro IR (em™1): fase BrK, 3400 y 3275; N-H sim. y
antisim.,, 2160; C-N, nitrilo, 1610
y 1570; tensiones C-N314153135531170

Espectro RMN (delta p.p.m.): LMSO deuterado 2.8; 3.4;
6.9



En la ejecucidn préActica del objeto de la pre-
sente patente de invencién, podrén variar cuantos detalles

no afecten a su esencialidad.

\



REIVINDICACIONES

Se reivindica como objeto de la presente pa-

tente de invencidn:

12,- Procedimiento de obtencién de la l-ciano-

5 ~2-metil-3-((2-tiol)etil)-guanidina, caracterizado por
someter a un doble tratamiente con metilamina y cisteina-
mina, en medio aleohdlico, un derivado del &cido ciano-
ditio—imino-carbﬁnico, correspondiente a la férmula ge-
neral

10 R\ conen

. R—S//

donde R representa alquilo inferior.

20,. "PROCEDIMIENTO DE OBTENCION DE LA 1-CIANO-2-
METIL-3-( (2-TIOL)ETIL)-GUANIDINA",

Consta la presente memoria de cinco hojas folia-

15 das y mecanografiadas por una sola cara.

Barcelona, 6 de abril de 1977
RICORVI,S.A.
p.a.
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