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Objeto del invento es un procedimiento para la 

preparación de antraquinon-bis-amidinas de la fórmula I

en donde R^, R^ y R^ pueden ser iguales o diferentes y.sig­

nifican hidrógeno, alcohilo de cadena recta o ramificado 
con 1 a 4 átomos de carbono, tal como metilo, etilo, propi­
lo, isopropilo, butilo o isobutilo, o en donde R** y R^, co­
mo cadena alcohileno con 3 a 5 átomos de carbono conjunta­

mente con el átomo de nitrógeno y el átomo de carbono del 
grupo amidino, son componentes de un anillo pirrolidino, 
.piperidino o hexametilenimino, o en donde R^ y R^, como ca­
dena alcohileno con 4 ó 5 átomos de carbono conjuntamente 
con el átomo de nitrógeno del grupo amidino, pueden ser 

componentes de un anillo pirrolidino, piperidino, morfoli- 
no o tiomorfolino, así como de las sales por adición de es­
tos compuestos (I) con un ácido fisiológicamente compatible, 

el cual procedimiento está caracterizado porque un bis-iso- 
cianato de la fórmula IX
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en donde Z significa oxígeno o azufre y así como

tienen los significados indicados.

Como sustancias de partida de la fórmula III (ami 
das de ácido carboxilico y tioamidas de ácido carboxilico) 
entran en consideración, por ejemplo, formamidas, tioforma- 
mida, N-metil-, N-etil-, N-propil-, N-isopropil-, N-butil-, 

N-isobutil-, N,N-dimetil-, N,N-dietil-, N,N-dipropil-,
N ,N-diisopropil-, N,N-dibutil-, N,N-diisobutil-formamidas, 

-tioformamidas, -acetamidas, -tioaoetamidas, -propionami- 

das, -tiopropionamidas, -butiramidas, -tiobutiramidas, 
-valeramidas, -tiovaleramidas, además N-formil-, N-acetil-, 
N-propionil-, N-butiril-, N-valeril- pirrolidinas, -piperi 
dinas, -morfolinas, -tiomorfolinas.
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Como otras sustancias de partida de la fórmula 
III (lactsmas y tiolactamas) entran en consideración, por 

ejemplo, butirolactama (pirrolidona-2), valerolactama 

(piperidona-2), caprolactama (2-oxohexametilenimina), bu- 
tirotiolactama, valerotiolactama, caprotiolactama, N-metil-, 
N-etil-, N-propil-, N-butil-butirolactamas, -valerolacta- 
mas, -caprolactamas, -butirotiolactamas, valerotiolactamas 
caprotiolactamas.

Las sustancias de partida de la fórmula III son 
conocidas de la bibliografía.

Las sustancias de partida de la fórmula IX pue­
den ser preparadas de manera conocida por reacción de 2.6- 
-diamino-sntraquinona con fosgeno; los compuestos IX se 

forman a temperaturas por encima de 100SC.
Las reacciones de acuerdo con el procedimiento 

de preparación se llevan a cabo convenientemente en canti­

dades equivalentes de las correspondientes sustancias de 
partida. En el caso de participantes en la reacción voláti 
les se aconseja, no obstante, el empleo de un exceso.

Las reacciones se llevan a cabo ventajosamente 
en un disolvente o agente de reparto, pero determinadas 

reacciones pueden ser llevadas a cabo también sin disolven­
te ni agente de reparto, tal como se especifica en lo que 
sigue.

Como disolventes o agentes de reparto entran en
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-consideración, por ejemplo: hidrocarburos aromáticos, oven 
tualnente halogenados, de elevado punto de ebullición, ta­
les como tolueno, xileno, monoclorobenceno, diclorobence- 

no, triclorobenceno, nitrobenceno; de modo especialmente 
ventajoso se trabaja en tal caso sin disolvente o con un 

exceso de los participantes en la reacción que pasan a 

,'reaccionar de la fórmula III.

Las temperaturas de reacción se encuentran entre 
0 y 200SC, preferiblemente entre 150 y 18020.

Los tiempos de reacción, dependiendo del margen 
de temperaturas, son desde unos pocos minutos hasta algu­
nas horas.

En caso necesario una purificación de los produc­
tos del procedimiento puede efectuarse por recristalizacióx 
en un disolvente apropiado o en una mezcla de disolventes 
apropiados.

Los nuevos compuestos de la fórmula I son bien 
compatibles y son bien apropiados para combatir enfermeda­
des protozoarias en hombres y en animales, tal como son pro 
vocadas por ejemplo por infecciones con Entamoeba histoly- 
tlca. Además de ello actúan contra trichomonades como Tri- 

chomonas foetus.
La administración por vía oral se efectúa en pre­

parados farmacéuticamente usuales, por ejemplo en forma de 

tabletas o cápsulas, que por cada dosis contienen aproxima-
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-damente 5 a 750 mg de la sustancia activa en mezcla con 

una sustancia excipiente habitual y/o con un agente de 
constitución habitual. La dosis unitaria depende de cada 

caso y va de 2 a 100 mg de sustancia activa por kilogramo 
del peso corporal del enfermo.

\ Ejemplo 1
2,6-bis-(dimetilamino-metilenimino)-antraouinona

14,5 g de antraquinona-2,6-diisocianato son sus­

pendidos en 250 mi de dimetilformamida y se calienta a 
160SC (reflujo) durante 2 horas. Se escapa entonces el dió­

xido de carbono que se separa. Se filtra por destilación 

la dimetilformamida en exceso bajo presión reducida y se 
recristaliza el residuo en dimetilformamida.

De este modo se obtiene 2,6-bis-(dimetilamino-me- 
tilenimino)-antraquinona con un punto de fusión de 238$C.

Se obtiene el antraquinona-2,6-diisocisnato uti­
lizado como sustancia de partida por reacción de 2,6-diami- 
no-antraquinona con fosgeno en xileno hirviente o en o-di- 
clorobenceno a 1402C. Después de la filtración del disolven 
te por destilación bajo presión reducida se extrae el pro­
ducto bruto mediante tetrahidrofurano, se concentra por eva 

poración y se sigue reaccionando directamente.

Del mismo modo que. en el ejemplo 1 se pueden obte 
ner los compuestos según los ejemplos 1.1 hasta 1.51 siguien
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-tes utilizándose sustancias de partida correspondientes de 
la fórmula III anteriormente indicada.

1.1) A partir de 2,6-diamino-antraquinona (DAC)

. y dimetilformamida, la 2,6-bis-(dimetilamino-metilenimino)- 
-antraquinona.

1.2) A partir de DAC y formamida, la 2,6-bis-(amj 

-'no-metilenimino)-antraquinona.

1.3) A partir de DAC y N-metilformamida, la 2,6- 
-bis- (metilamino-metilenimino )-antraquinona.

1.4) A partir de DAC y N-etilformamida, la 2,6- 
-bis-(etilamino-metilenimino)-ant raquinona.

1.5) A partir de DAC y N-n-propilformamida, le
2.6- bis-(n-propilamino-metilenimino)-antraquinona.

1.6) A partir de DAC y N-isopropilformamida, la
2.6- bis-(isopropilamino-metilenimino)-antraquinona.

1.7) A partir de DAC y N-n-butilformamida, la 2,6- 
-bis-(n-butilamino-metilenimino)-antraquinona.

1.8) A partir de DAC y N-isobutilformamida, la

2.6- bis-(isobutilamino-me tilenimino)-en traquinona.

1.9) A partir de DAC y N-dietilformsmida, la 2,6- 
-bis-(dietilemino-metilenimino)-antraquinona de punto de 

fusión 1733C.
1.10) A partir de DAC y N-di-n-propilformamida, 

la 2,6-bis-(di-n-propilarnino-metilenimino)-antraquinona de 
punto de fusión 1109C.
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1.11) A partir de DAC y N-diisopropilformamida, 
la 2,6-bís-(diisopropilamino-metilenimino )-antraquinona.

1.12) A partir de DAC y N-di-n-bntilformamida, 

la 2,6-bis-(di-n-butilsmino-metilenimino)-antraquinona de 
punto de fusión 5090.

1.13) A partir de DAC y N-diisobutilformamida, lí.
2.6- bis-(diisobutilamino-metilenimino)-antraquinona.

1.14) A partir de DAC y N-formilpirrolidina, la
2.6- bis-(pirrolidinq-metilenimino)-antraquinona de punto 
de fusión 293SC.

1.15) A partir de DAC y N-formilpiperidina, la
2.6- bis-(piperidino-metilenimino)-antraquinona de punto de 
fusión 3002C.

1.16) A partir de DAC y N-formilmorfolina, la
2.6- bis-(morfolino-metilenimino)-antraquinona de punto de 
fusión 3009C.

1.17) A partir de DAC y N-formiltiomorfolina, la

2.6- bis-(tiomorfolin-metilenimino)-antraquinona de punto de 
fusión 275SC.

1.18) A partir de 2,6-diamino-antraquincna (DAC) 
y acetamida, la 2,6-bis-(amino-l-etilenimino)-antraquinona.

1.19) A partir de DAC y N-metilacetamida, la 2,6- 
-bis-(metilamino-1-etilenimino)-ant raquinona.

1.20) A partir de DAC y N-etilacetamida, la 2,6- 
-bis-(etilamino-1-etilenimino)-antraquinona.
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1.21) A partir de DAC y N-n-propilacetamida, la

2.6- bis-(n-propilamino-1-etilenimino )-antraquinona.
1.22) A partir de DAC y N-isopropilacetamida, la

2.6- bis-(isopropilamino-1-etilenimino)-antraquinona.
1.23) A partir de DAC y N-n-butilacetamida, la

2.6- bis-(n-but ilamino-1-e ti lenimino)-antraquinona.
 ̂ . 1.24) A partir de DAC y N-isobutilacetamida, la
2.6- bis-(isobutilamino-1-etilenimino)-antraquinona.

1.2$) A partir de DAC y N-dimetilacetamida, la
2.6- bis-(dimetilamino-1-etilenimino)-antraquinona de punto 

de fusión 306sc.

1.26) A partir de DAC y N-dietilacetamida, la
2.6- bis-(dietilamino-1-etilenimino)-antraquinona de punto 
de fusión 176se.

1.27) A partir de DAC y N-di-n-propilacetamida, 
la 2,6-bis-(di-n-propilamino-1-etilenimino)-antraquinona.

1.28) A partir de DAC y N-diisopropilaceta¡tnida, 
la 2,6-bis-(diisopropllamino-1-etilenimino )-antraquinona.

1.29) A partir de DAC y N-di-n-butilacetamida, la
2.6- bis-(di-n-butilamino-1-etilenimino)-antraquinona.

1.30) A partir de DAC y N-diisobutilaoetamida, la
2.6- bis-(diisobutilamino-1-etilenimino)-antraquinona.

1.31) A partir de DAC y N-acetilpirrolidina, la
2.6- bis-(pirrolidino-1-etilenimino)-antraquinona de punto 
de fusión 300se.
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1.32) A partir de DAC y N-acetilpiperidina, la
2.6- bis-(piperidino-1-et ilenimino)-antraquinona.

1.33) A partir de DAC y N-acetilmorfolina, la
2.6- bis- (morf olino-1 -e t ilenimino)-ant raquinona.

1.34) A partir de DAC y N-acetiltiomorfolina, la
2.6- bis-(tlomorfolin-l-etilenimino)-antraquinona.

1.35) A partir de 2,6-diamino-antraquinona (DAC) 
y propionamida,' la 2,6-bis-(amino-1-propilenimino)-aotra- 
quinona.

1.36) A partir de DAC y N-metilpropionamida, la
2.6- bis-(metilamino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.37) A partir de DAC y N-etilpropionamida, la
2.6- bis-(etilamino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.38) A partir de DAC y N-n-propilpropionamida, 
la 2,6-bis-(n-propilamino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.39) A partir de DAC y N-isopropilpropionamida, 
la 2,6-bis-(isopropilamino-1-propilenimino )-antraquinona.

1.40) A partir de DAC y N-n-butilpropionamida, 
la 2,6-bis-(n-butilamino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.41) A partir de DAC y N-isobutilpropionamida, 
la 2,6-bis-(isobutilamino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.42) A partir de DAC y N-dimetilpropionamida, la
2.6- bis-(dimetilamino-l-propilenimino)-antraquinona de pun­

to de fusión 20?SC.
1.43) A partir de DAC y N-dietilpropionamida, la
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- 2,6-bis-(dietilamino-1-propilenlBiino )-antraquinona de pun­
to de fusión 78sc.

1*44) A partir de DAC y N-di-n-propilpropionami- 
da, la 2,6-bis-(di-n-propilamino-1-propilenimino)-antraqui 
nona.

1*45) A partir de DAC y N-diisopropilpropionami-
\
da, la* 2,6-bis-(diisopropilamino-1-propileniinino)-antraqui 

nona.

1*46) A partir de DAC y N-di-n-butilpropionami- 
da, la 2,6-bis-(di-n-butilamino-1-propilenimino)-antraqui- 
nona.

1.47) A partir de DAC y N-diisobutilpropionaMida, 
la 2 ,6-bis-(diisobutilamino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.48) A partir de DAC y N-propionilpirrolidina, 
la 2,6-bis-(pirrolidino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.49) A partir de DAC y N-propionilpiperidina, 
la 2,6-bis-(piperidino-1-propilenimino)-sntraquinona.

1.50) A partir de DAC y N-propionilmorfolina, la
2,6-bis-(morfolino-1-propilenimino)-antraquinona.

1.51) A partir de DAC y N-propioniltiomorfolina, 
la 2,6-bis-(tiomorfolin-1-propilenimino)-antraquinona.
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- REIVINDICACIONES -

Los puntos de invención propia y nueva que se prc 
sentan para que sean objeto de esta solicitud de Patente de 

Invención en España, por VEINTE años, son los que se reco­
gen en las reivindicaciones siguientes:

13.- Procedimiento para la preparación de antra- 

quinon-bis-amidinas de la fórmula I

1 p ^en donde R , R^ y R-* pueden ser iguales o diferentes y sig­

nifican hidrógeno, alcohilo de cadena recta o ramificado 
con 1 a 4 átomos de carbono o en donde R^ y R^, como cadena 
alcohileno con 3 a 5 átomos de carbono conjuntamente con el 
átomo de nitrógeno y el átomo de carbono del grupo amidino, 
son' componentes de un anillo pirrolidino, plperidino o hexa-- 

metilenimino, o en donde R^ y R^, como cadena alcohileno con 

4 ó 5 átomos de carbono conjuntamente con el átomo de nitro
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como de sus sales por adición con un ácido fisiológicamente 
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en donde Z significa oxígeno o azufre y así como R^
tienen los significados indicados.

28.- Procedimiento para la preparación de antra-
quinon-bis-amidinas.
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