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Patentanspruch:

Verfahren zur Herstellung von Pyranc.rbonséureestern der allgemeinen Formel I, in der R fiir einen
Alkylrest steht, gekennzeichnet dadurch, daB Furoylacetonitril mit 1,3-Dithietanderivaten der
allgemeinen Formel I, in der R die obige Bedeutung besitzt, in Gegenwart von Basen umgesetzt
werden.

Hierzu 1 Seite Formeln

Anwendungsgeblet der Erfindung

Die Erfindung betrifft ein Verfahren zur Herstellung von 2-Amino-5-cyana-6-{fur-2-yl)-4-thioxo-4H-pyran-3-carbonsaureestern.
Diese Pyrancarbons&ureester kdnnen als organische Zwischenprodukte filr weitere Synthesen verwendet werden. Sie sind
insbesondere gesignet zur Darstellung spezieller kondensierter Heterocyclen.

Charakteristik des bekannten Standes der Technik

2-Amino-5-cyano-6-{fur-2-yl)-4-thioxo-4H-pyran-3-carbons#ureester sind bisher noch nicht bekannt.

Ziel der Erfindung

Ziel der Erfindung ist die Entwicklung eines Verfahrens fiir die Herstellung neuer pharmazeutischer Wirkstoffe.

Darlegung des Wesens der Erfindung

Aufgabe der Erfindung ist es, auf der Basis von Furoylacetonitril eine Synthese von 2-Amino-5-cyano-6-(fur-2-yl)-4-thioxo-
4H-pyran-3-carbonsdureestern zu erméglichen,

ErfindungsgemB kénnen die Pyrancarbonsiureester der aligemeinen Formel II, in der R fiir einen Alkylrest steht, durch
Umsetzung des Furoylacetonitrils mit den 1,3-Dithietanderivaten der allgemeinen Formel |, in der R die obige Bedeutung besitzt,
in Gegenwart von Basen hergestellt werden.

Die Umsetzungen werden in nrganischen Lésungsmitteln, vorzugsweise in Dimethylformamid, in Gegenwart einer Base,
vorzugsweise Kaliumcarbonat, vorgenommen, Wenn die Base unlslich ist, sollten die Reaktionsmischungen geriihrt werden.
Die Reaktionstemperaturen reichen von 10 bis 20°C. In Abh#ngigkeit von den Reaktionstemperaturen betragen die
Reaktionszeiten wenige Minuten bis zu 2 Stunden.

Aus den Reaktionsmischungen wird durch Zugabe von Wasser und Neutralisation mit verdiinnter Mineralséure das
Reaktionsprodukt ausgefiillt. Eine Reinigung erfolgt durch Umkristallisation.

Ausfithrungsbeisplele

Ausfdhrungsbeispiel 1

2-Amino-6-cyano-8-{fur-2-yl)-4-thioxo-4H-pyran-3-carbonséuremethylester

Eine Mischung von 0,005 mol 1,3-Dithietan-2,4-diyliden-bis-{cyanessigsiure-methylester), 0,01 mol Furoylacetonitril, 2g

Kaliumcarbonat und 10ml Dimethylformamid wird 10 Minuten bei 25°C geriihrt. Man versetzt danach die Reaktionsmischung

mit 50ml Wasser, neutralisiert mit halbkonzentrierter Salzsiure, filtriert den gebildeten Niederschlag ab, wischt diesen mit

Wasser und kristallisiert ihi aus Dimethylformamid/Ethanol um. ’ :

Ausb.:36%d.Th. Schmy :229-230°C

CiHsN:0,S(276,3)  Ber. C52,17; H2,92; N10,14 H
Gef. C51,88; H280; N 9,65 ,

IR {KBr): NH 3330, CN 2230, CO 1695 cm™* . [

Ausfdhrungsbeisplel 2
2-Amino-5-cyano-6-(fur-2-yl)-4-thioxo-4H-pyran-3-carbonséureethylester
0,005mol 1,3-Dithietan-2,4-diyliden-bis(cyanessigséure-ethylester) und 0,01 mol Furoylacetonitril werden umgesetzt, wie unter
Ausfiihrungsbeispiel 1 beschrieben.
Ausb.:40%d.Th. Schmp.:210-212°C
CyaH10N2045 (290,3) Ber.: C53,79; H3,47, N965, S$11,05

Gef.: C53,50; H 3,50; N9,65; 510,83
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