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Patentni zahtevki

Postopek za pripravo pteridin-4(3H)-onov s formulo
CH,—X—-R,
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N
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v kateri je X atom kisika ali Zvepla, je Y atom vodika, (C,-C,) alkilni radikal,
zlasti metilni radikal v poloZaju 6 ali hidroksi skupina v poloZaju 7, je R, atom
vodika, (C;-C,) alkilni radikal, fenilni radikal po izbiri substituiran z eno do tremi
skupinami, izbranimi izmed (C;-C,) alkila, (C;-Cy) alkoksi, halogena, hidroksi ali
acetila, benzilni radikal, metoksimetilna skupina, -
acetilna skupina, 2-acetoksietilna skupina ali 2,2,2-trifluoroetilna skupina, in je R;
atom vodika ali (C;-C,) alkilni radikal, zlasti metilni radikal; in njihovih

farmacevtsko sprejemljivih alkalijskih soli, oznaCen s tem,

da 3-aminopirazin-2-karboksamid s formulo

N NH,
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&
N C-NH-R,
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obdelamo z ortoestrom s formulo R;XCH,C(OR3)s, kjer imajo X, Y, R; in R

predhodno podane pomene in je R; alkilni radikal, ali



kadar je R; atom vodika, 4-aminoptenidin s formulo

N N CI'IZ— X - Rl
Y—E/ | N

NH,
kjer imajo X, Y in R, predhodno definirane pomene, hidroliziramo v alkalni vodi,
ali
kadar sta Y in R, atoma vodika, 5,6-diaminopirimidin-4(3H)-on s formulo

HN_ N C—X-R,
Y
NH

H,N

O

kjer sta X in R, kot sta definirana predhodno, obdelamo z glioksalom.

Postopek po zahtevku 1, oznaCen s tem, da so pteridin-4(3H)-oni tisti, v katerih je
X atom kisika, je Y atom vodika ali hidroksi skupina v poloZaju 7 in je R, atom
vodika; in njihove farmacevtsko sprejemljive alkalijske soli.

Postopek po zahtevku 1, oznaden s tem, da so pteridin-4(3H)-oni tisti, v katerih je
R, (C,-C,) alkilni radikal, fenilni radikal ali benzilni radikal, in njihove
farmacevtsko sprejemljive alkalijske soli.

Postopek po zahtevku 1, oznaen s tem, da je pteridin-4(3H)-on
2-(metoksimetil)pteridin-4(3H)-on in njegove farmacevtsko sprejemljive alkalijske

soli.

Postopek po zahtevku 1, oznacen s tem, da je pteridin-4(3H)-on 2-(etoksimetil)-
pteridin-4(3H)-on in njegove farmacevtsko sprejemljive alkalijske soli.



10.

Postopek po zahtevku 1, oznaden s tem, da je pteridin-4(3H)-on
2-(propoksimetil)pteridin-4(3H)-on in njegove farmacevitsko sprejemljive
alkalijske soli.

Postopek po zahtevku 1, oznacen s tem, da je pteridin-4(3H)-on 2-(fenoksimetil)-
pteridin-4(3H)-on in njegove farmacevtsko sprejemljive alkalijske soli.

Postopek po zahtevku 1, oznaden s tem, da je pteridin-4(3H)-on
2-(benziloksimetil)-pteridin-4(3H)-on in njegove farmacevtsko sprejemljive
alkalijske soli.

Postopek po zahtevku 1, oznaden s tem, da je pteridin-4(3H)-on
2-(etoksimetil)-7-hidroksipteridin-4(3H)-on in njegove farmacevtsko sprejemljive
alkalijske soli.

Postopek za pripravo spojin s formulo

N. N. CH~X-R,
Y—E/ | N
NH,

kjer imajo X, Y in R, pomene podane v zahtevku 1, ki so intermediat v postopku

priprave po zahtevku 1, oznaden s tem, da 3-aminopirazin-2-karbonitril s formulo

N_ NH;
Z
£ I
N CN
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kondenziramo z acetamidinom s formulo

c// NH
R,-X-CH,-
\NHZ

kjer so X, Y in R; kot so definirani predhodno.
Postopek za pripravo 5,6-diaminopirimidin-4(3H)-onov s formulo

N. CH—X-R
H,N | \\( 2 1
NH
H,N
0
kjer sta X in R, definirana kot v zahtevku 1, ki so intermediat v postopku priprave

po zahtevku 1, oznacen s tem, da acetamidin s formulo

NH
R,-X—CHZ-C//

\NH2
kjer sta X in R; kot sta definirana predhodno,
kondenziramo z iminoetrom etil-cianoacetata s formulo
HN -
. C-CH
/7

2-CUOEt,HCl

EtO

da dobimo 6-aminopirimidin-4(3H)-on s formulo

H,N__N__CHp-X-R,

[
NH
(0]
kjer sta X in R, definirana kot predhodno,



12.

13.

katerega nitroziramo, tako da dobimo 6-amino-5-nitrozopirimidin-4(3H)-on s

formulo

H,N__N_ CHp-X-R,

0O

kjer sta X in R; kot sta definirana predhodno, katerega redukcija Zagotovl
5,6-diaminopirimidin-4(3H)-on.

Postopek za pripravo farmacevtskih pripravkov, oznaten s tem, da zme$amo Vsaj

eno spojino po zahtevku 1 s farmacevtsko sprejemljivim ekscipientom.

Postopek po zahtevku 12, oznalen s tem, da je ekscipient primeren za pripravo
pripravkov v obliki aerosolov, tablet, obloZenih tablet, zelatinskih kapsul, raztopin

za injekcije, mazil, praskov, raztopin ali supozitorijev.
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