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Pyrimido[S,4-d]pyrimidine, diese Verbindungen enthaltende Arz­
neimittel, deren Verwendung und Verfahren zu ihrer Herstellung 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind Pyrimido[S,4-d]py­
rimidine der allgemeinen Formel 

I (I) 

deren Tautomeren, deren Stereoisomere und deren Salze, insbe­
sonders deren ppysiologisch vertr!gliche Salze mit anorgani­
schen oder organischen SAuren oder Basen, welche wertvolle 
pharmakologische Eigenschaften aufweisen, insbesondere eine 

Hemmwirkung auf die durch Tyrosinkinasen vermittelte Signal­
transduktion, deren Verwendung zur Behandlung von Krankheiten, 
insbesondere von Tumorerkrankungen, und deren Herstellung. 

In der obigen allgemeinen Formel I bedeutet: 

Ra ein Wasserstof f atom oder eine Alkylgruppe, 

Rb eine durch die Reste Ri bis R3 substit-..:ierte Phenylgruppe, 

wobei 

R1 und R2 , die gleich oder verschieden sein konnen, jeweils ein 

Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, 

eine Ci-6-Alkyl-, Hydroxy- oder C1-6-Alkoxygruppe, 
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eine C3_7-Cycloalkyl- oder C4_7-Cycloalkoxygruppe, die jeweils 
durch eine oder zwei Alkylgruppen oder durch eine Arylgruppe 

substituiert sein konnen, 

eine gegebenenfalls durch eine Arylgruppe substituierte 

c2 _5-Alkenyl- oder C3.5-Alkenyloxy~ppe, wobei der Vinylteil 
nicht mi~ dem Sauerstoffatom verknupft sein kann, 

eine gegebenenfalls durch eine ArYlgruppe substituierte 

C2-s-Alkinyl- oder C3-s-Alkinyloxygruppe, wobei der Ethinylteil 
nicht mit dem Sauerstof fatom verknCpft sein kann, 

eine Aryl-, Aryloxy-, Aralkyl-, Aralkoxy-, Alkylsulfenyl-, Al­

kylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alky~sulfonyloxy-, Trifluorme­
thylsulfenyl-, Trifluormethylsulfinyl-, Trifluormethylsulfo­

nyl-, Aryls~lfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-~ Aralkyl­
sulfenyl-, Aralkylsulfinyl- oder Aralkylsulfonylgruppe, 

eine durch l bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Meth­

oxygruppe, 

eine durch 1 bis s Fluoratome substituierte C2-4-Alkyl- oder 

C2-4-Alkoxygruppe, 

eine Nitro-, Amino-, Alkylamino-!_Dialkylamino-, C3_7-Cyc­

loalkylamino-, N-Alkyl-C3_7-cycloalkylamino-, Arylamino-, 
N-Alkyl-arylamino-, Aralkylamino- oder N-Alkyl-aralkylamino­
gruppe, 

eine. gegebenenfalls durch. l bis 4 ... Alkylgruppen .. substituierte 4-

bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, wobei in den vorstehend er­
wihnten 5- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen jeweils eine 

oder zwei zu dem Stickstoffatom benachbarte Methylengruppen je­

weils durch eine Carbonylgruppe 9~er in den vorstehend erwihn--'. 

ten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen eine Methylengruppe 

in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder SChwefelatom, durch 

eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkyl-
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carbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl-imino- oder 
N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein konnen, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
(Alkylenimino) carbonyl- oder (Alkyleni_mino) s_ulfonylg~ppe mit 
jeweils 4 bis 7 Ringatomen im Alkyleniminoteil, wobei in den 
vorstehend erwahnten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen 
jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff­
oder Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, 
N-Alkyl-imino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, 
N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, ~kyl­
sulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Arylcarbonyl­
amino-., N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, N-Al­
kyl-arylsul~onylamino-, Aralkylcarbonylamino-, N-Alkyl-ar­
alkylcarbonylamino-, .Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aralkyl­
sulfonylamino-, Perfluoralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-perflu~r­
alkylsulfonylamino-, Alkylcarbonyl-, Arylcarbonyl-, Aralkyl­
carbonyl-, Aryl-hydroxymethyl-, Aralkyl-hydroxymetbyl-, Carb­
oxy- , Alkoxycarbonyl-, Aralkoxycarbonyl- , Aminocarbonyl- , Al­
kyl aminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Arylaminocarbonyl-, 
N-Alkyl-arylaminocarbonyl-, Aralkylaminocarbonyl-, N-Alkyl­
aralkylaminocarbonyl-, N-Hydroxy-aminocarbonyl-, N-Hydroxy­
alkylaminocarbonyl-, N-Alkoxy-aminocarbonyl-, N-Alkoxy-alkyl­
aminocarbonyl-, Cyano-, Azido-, N-Cyano-amino- oder N-Cyano­
alkylaminogruppe, 

eine Sulfo-, Alkoxysulfonyl-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosul­
fonyl-, Dialkylaminosulfonyl-, Arylaminosulfonyl-, N-Alkyl­
arylaminosulfonyl-, Aralkylaminosulfonyl- oder N-Alkyl-aral­
kylaminosulfonylgruppe, 

eine Phosphono-, 0-Alkyl-phosphono-, 0,0'-Dialkyl-phosphono-, 
0-Aralkyl-phosphono- oder 0,0 1 -Diaralkyl-phosphonogruppe, 

eine durch R4 substituierte Alkyl-oder Alkoxygruppe, wobei 

"' 
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R4 eine Hydroxy-, Alkoxy-, Arylox.y-, Aralkoxy-, Amino-, 
Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, 
Alkylsulfonyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, 
Aralkylsulfenyl-, Aralkylsulfinyl-, Aralkylsulfonyl-, Carb­
oxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, 
Dialkylaminocarbonyl- oder Cyanogruppe, 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
4- bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, wobei in den vor­
stehend erwAhnten 5- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen 
jeweils eine oder zwei zu dem Stickstoffatom benachbarte Me­
thylengruppen durch eine Carbonylgruppe oder in den vorste­
hend erwihnten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen eine 
Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder 
Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Al-. 
kyl-imino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, 
N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein konnen, 
oder 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
(Alkylenimino) carbonylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ringatomen 
im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwahnten 6- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine·sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Al­

kylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulf~yl-imino-, N-Aryl-imino­
oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, darstellt, 

R3 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 
Alkoxy- oder Trifluormethylgruppe oder 

R2 zusammen mit RJ, sofern diese an benachbarte Kohlenstoff­
atome gebunden sind, auch eine gegebenenf alls durch eine oder 
zwei Alkylgruppen sul:>stituierte M~thylendioxygruppe, eine ge­
gebenenfalls durch ein oder zwei Alkylgruppen substituierte n­
c3 _6-Alkylengruppe oder eine gegebenenfalls durch ein oder zwei 
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Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatome, durch eine oder zwei Hy­
droxy-, Alkyl-, Alkoxy-, Trifluormethyl- oder Cyangruppen sub­
stituierte 1,3-Butadien~l,4-diylenqruppe, wobei die Substitu­
enten gleich oder verschieden sein k~nnen, oder 

Ra zusammen mit R1, sofern Ri in o-Stellung zu dem durch Ra 
substituierten Stickstoffatom steht, auch eine qeqebenenfalls 
durch eine oder zwei Alkylgruppen substituierte n-C2-4-Alkylen­
gruppe darstellen, und 

Re ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, 

eine Alkyl-, C3-7-Cycloalkyl-, C3-7-Cycloalkyl-C1-3-alkyl-, 
Aryl-, Aralkyl-, Hydroxy-, Ai:yloxy-, Aralkoxy-, Mercapto-, 
C1-s-Alkylsulfenyl-, C1-a-Alkylsulfinyl-, C1-s-Alkylsulfony1-, 
C4-7-Cyclo~lkylsulfenyl-, C4-7-cycloalkylsulfinyl-, C4-7-Cy­
cloalkylsulfonyl-, C3-7-Cycloalkyl-C1-3-alkylsulfenyl-, 
C3-7-Cycloalkyl-C1-3-alkylsulfinyl-, C3-7-Cycloalkyl-C1-3-al­
kylsulfonyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Ar­

alkylsulfenyl-, Aralkylsulfinyl- oder Aralkylsulfonylgruppe, 

eine C1-s-Alkoxygruppe, die durch eine Alkoxycarbonyl-, Cyano-, 
Carboxy-, .Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder 
Diaikylaminocarbonylqruppe substituiert sein kann, 

eine C2-e-Alkoxygruppe, die durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, 
Hydroxy-C2-4-alkylamino-, l\ln.ino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 
Alkylcarbonylam.ino-, N-Alkyl-N-(alkylcarbonyl)amino-, Alkyl­
sulfonylamino-, N-Alkyl-N-(alkylsulfonyl)amino-, Alkoxy­
carbonylamino- oder N-Alkyl-N-(alkoxycarbonyl)aminoqruppe, 
durch eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylqruppen substi­
tuierte 5- bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, wobei in den 
vorstehend erwahnten s- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen 
jeweils eine oder zwei zu dem Stickstoffatom benachbarte Me­
thylengruppen jeweils durch eine Carbonylqruppe und zusatzlich 
in den vorstehend erwihnten 6- bis 7-gliedrigen Alkylenimino­
gruppen eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff-
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oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, Sulfinyl-, Sulfonyl-, 

Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Formyl­

imino-, N-Dialkylaminocarbonyl-imino-, N-Alkoxycarbonyl-imino-, 

N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl­

iminogruppe ersetzt sein kann, substituiert ist, 

eine durch zwei Hydroxy- oder Alkoxygruppen substituierte 

C3. 8 -Alkoxygruppe, 

eine durch eine C3-7-cycloalkylgruppe substituierte C1-e-Alk­

oxygruppe, wobei der cycloalkylteil jeweils durch 1 bis 4 

Alkylgruppen substituiert sein kann und wobei in den vorstehend 

erwahnten C4_7-Cycloalkylteilen jeweils eine Methylengruppe 

durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, 

Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkyl­

carbonyl-imino-, N-Alkoxycarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-. . 

imino-, N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein 

kann, 

eine gegebenenf alls durch eine oder zwei Hydroxygruppen oder 

durch eine Alkoxy-, Alkoxycarbonyl-, Cyano- , Carboxy-, Amino­

carbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Hy­

droxy-C2-4-alkylamino-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 

Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-N-(alkylcarbonyl)amino-, Alkyl­

sulfonylamino-, N-Alkyl-N-(alkylsul~onyl)amino-, Alkoxycar­

bonylamino- oder N-Alkyl-N-(alkoxycarbonyl)aminogruppe substi­

tuierte C4-7-Cycloalkoxygruppe, wobei in den vorstehend er­

wAhnten C5-7-Cycloalkoxygruppen jeweils eine Methylengruppe 

durch ein Sauerstoff- oder Scbwefelatom, durch eine sulfinyl-, 

SUlfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, 

N-Alkoxycarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl-imino­

oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt $ein kann, 

eine gegebenenfalls durch eine Arylgruppe oder C3_7-Cyclo­

alkylgruppe substituierte C3-a-Alke~yloxygruppe, wobei der 

Vinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verkn~pft sein kann, 
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eine gegebenenfalls durch eine Arylgruppe oder C3_7-Cyclo­
alkylgruppe substituierte C3-a-Alkinyloxygruppe, wobei der 
Ethinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verknupft sein kann, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen oder l bis 2 
Arylgruppen substituierte 4- bis 8-gliedrige Alkylenimino­
gruppe, die zusatzlich durch den Rest Rs substituiert sein 
kann, wobei 

Rs eine Aryl-, Aralkyl- '· Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Amino­

carbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 
Cyano- , Hydroxy-, Alkoxy-, Aryloxy-, Aralkoxy-, Alkylcar­
bonyloxy-, Arylcarbonyloxy-, Amino-, Alkylamino-, Hy­
droxy-C2-4-alkylamino-, Dialkylamino-, Cyanamino-, 
Formylamino-, N-(Alkyl)-N-(hydroxy-C2-4-alkyl)amino- oder 
Bis-(hydroxy-C2-4-alkyl)aminogruppe, 

eine gegebenenfalls durcb 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
{Alkylenimino)carbonylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ringatomen 
im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwihnten 6- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkyl­
carbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl-imino- oder 
N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen oder eine 
Hydroxyalkylgruppe substituierte 4- bis ?-gliedrige Alky­
le~iminogruppe, wobei in den vorstehend erwlhnten 5- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminogruppen j·eweils eine oder zwei zu 
dem Stickstoff atom benachbarte Methylengruppen durch eine 
Carbonylgruppe ersetzt sein k6nnen, 

eine gegebenenf alls durch 1 bis 4 Alkylgruppen oder eine 
Hydroxyalkylgruppe substituierte 6- oder 7-gliedrige 
Alkyleniminogruppe, wobei jeweils eine Methylengruppe in 
4-Stellung des Alkyleniminoteils dureh ein Sauerstoff- oder 
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Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, Sulfinyl-, Sulfonyl-, 

Imino-, N-Alkylimino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkyl­

sulfonyl-imino-, N-Arylimino- oder N-Aralkyl-iminogruppe 

ersetzt ist und zusitzlich im Alkyleniminoteil der vorstehend 

erwihnten Gruppen jeweils eine oder zwei der zu den Stick­

stoffatomen benachbarten Methylengruppen durch eine Car­

bonylgruppe ersetzt sein k5nnen, 

eine durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, Alkylamino-, 

Dialkylamino-,Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonyl­

amino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino- oder 

eine Hydroxyalkylgruppe substituierte 4- bis 7-gliedrige 

Alkyleniminogruppe, 

eine Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Al­

k.ylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Arylcarbo­

nylamino-·, N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, 

N-Alkyl-arylsulfonylamino-, Aralk.ylcarbonylamino-, N-Alkyl­

aralkylcarbonylamino-, Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aral­

kylsulfonylamino-, Alkoxycarbonylamino-, N-Alkyl-alkoxycar­

bonylamino-, Aralkoxycarbonylamino- oder N-Alkyl-aralkoxy­

carbonylaminogruppe, 

R6 , R7 und a8 , die gleich oder verschieden sein konnen, 

jeweils ein wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe oder 

R6 und R7 zusammen eine n-C2.4-Alkylengruppe und 

Ra ein wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe darstellen, 

eine Carboxyalkyl-, Alkoxycarbonylalkyl-, Aminocarbonyl­

alkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl- oder Dialkylaminocarbonyl­

alkylgruppe, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 

(Alkylenimino}carbonylalkylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ring­

atomen im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwahnten 

6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Me-
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thylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwe­
felatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder N-Al­
kyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine (Carboxyalkyl}oxy-, (Alkoxycarbonylalkyl)oxy-, (Amino­
carbonylalkyl)oxy-, (Alkylaminocarbonylalkyl)oxy- oder (Di­
alkyla~inocarbonylalkyl}oxy-gruppe, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
((Alkylenimino)carbonylalkyl]oxy-gruppe mit jeweils 4 bis 7 

Ringatomen im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend er­
wahnten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine 
Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder 
Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder 
N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine Cyanoalkyl-, Hydroxyalkyl-, Alkoxyalkyl-, Aryloxyalkyl-, 
Aminoalkyl-, Alkylaminoalkyl- oder Dialkylaminoalkylgruppe, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
(Alkylenimino)alkylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ringatomen im 
Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwihnten 6- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe 
ersetzt sein kann, 

eine Alkylcarbonylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino­
alkyl-, Alkylsulfonylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylsulfonyl­
aminoalkyl-, Arylcarbonylaminoalkyl-, N-Al"Jcyl-arylcarbo­
nylaminoalkyl-, Arylsulfonylaminoalkyl-, N-Alkyl-arylsul­
fonylaminoalkyl-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsul­
fonyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Aral­
kylsulfenyl-, Aralkylsulfinyl-, Aralkylsulfonyl-, Alkylsul­
fenylalkyl-, ~kylsulfinylalkyl-, Alkylsulfonylalkyl-, Aryl­
sulfenylalkyl-, Arylsulfinylalkyl- oder Arylsulfonylalkyl­
gruppe oder 

ti 
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eine C3-7-Cycloalkylgruppe, wobei in einer C5_7-Cyclo­
alkylgruppe eine Methylengruppe durch ein Sauerstoff- oder 
Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder 
N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, darstellt, 

oder Re eine gegeJ:>enenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen oder 
durch eine Arylgruppe substituierte 6- bis 8-gliedrige 
Alkyleniminogruppe, die zusitzlich durch den Rest Rs sub­
stituiert sein kann, wobei in den vorstehend erwAhnten Alky­
leniminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch 
ein sauerstoff- oder Scbwefelatom, durch eine carbonyl-, Sul­
finyl-, Sulfonyl-, N-Oxido-N-alkylimino- oder R9N-Gruppe 
ersetzt ist, wobei 

Rg ein ~asserstoffatom, eine Alkyl-, Hydroxy-C2-4-alkyl-, 
Alkoxy-C2-4-alkyl-, Amino-C2-4-alkyl-, Alkylamino-C2-4-al­
kyl-, Oialkylamino-C2-4-alkyl-, (Hydroxy-C2-4-alkoxy)­
C2_4-alkyl-, Aminocarbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-, 
Dialkylaminocarbonylalkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Formyl-, Alkyl­

carbonyl-, Alkylsulfonyl-, Arylcarbonyl-, Aryl-sulfonyl-, 
Aralkylcarbonyl-, Aralkylsulfonyl-, Alkoxycarbonyl-, Cyano-, 
Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder Dialkylaminocarbo­
nylgruppe oder eine {Alkylenimino)carbonylgruppe mit jeweils 
4 bis 7 Ringatomen im Alkyleniminoteil, wobei in einem 6- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminoteil eine Methylengruppe in 4-Stel­
lung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Sul­
finyl-, Sulfonyl-, Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe ersetzt 
sein kann, darstellt, 

oder Re eine gegebenenf alls durch l bis 4 Alkylgruppen sub­
st i tuierte 1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome 
am Kohlenstof f ger\ist durch eine geradkettige Alkylenbriicke 
ersetzt sind, wobei diese Br\icke 2 bis 6 Kohlenstof fatome 
enthi.lt, wenn die zwei Wasserstoffatom.e sich am selben Koh­
lenstoffatom befinden, oder l bis 5 Kohlenstoffatome enthalt, 

wenn die zwei Wasserstoffatome sich an benachbarten Kohlen-
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stoffatomen befinden, oder 2 bis 4 Kohlenstoffatome enthalt, 
wenn sich die zwei Wasserstof fatome an Kohlenstof fatomen be-
f inden, die durch ein Atom getrennt sind, wobei die vorstehend 
erwihnten l-Pyrrolidinylgruppen zusatzlich durch den Rest R5, 
der wie vorstehend erwahnt definiert ist, substituiert sein 
konnen, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
1-Piperidinyl- oder 1-Azacyclohept-1-yl-gruppe, in denen zwei 
Wasserstof fatome am Kohlenstoffgerdst durch eine geradkettige 
Alkylenbrucke ersetzt sind, wobei diese Briicke 2 bis 6 Kohlen-· 
stoffatome enthilt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am sel­
ben Kohlenstof fatom befinden, oder 1 bis 5 Kohlenstoffatome 
enthalt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich an benachbarten 
Kohlenstoffatomen bef inden, oder l bis 4 Kohlenstoffatome ent­
ha.lt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoffatomen 
befinden, die durch ein Atom getrennt sind, oder l bis 3 Koh­
lenstoffatome enthilt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an 
Kohlenstoffatomen befinden, die durch zwei Atome getrennt sind, 
wobei die vorstehend erwlhnten 1-Piperidinyl- und l-Azacyclo­
hept-1-yl-gruppen zusatzlich durch den Rest R5, der wie vor­
stehend erwihnt definiert ist, substituiert sein k6nnen, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome in 3-Stel­
lung durch eine -O-CH2CH2-o- oder -O-CH2CH2CH2-0-Gruppe sub­
stituiert sind, 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
1-Piperidinyl- oder 1-Azacyclohept-l~yl-gruppe, in denen in 
3-Stellung oder in 4-Stellung jeweils zwei Wasserstoffatome 
durch eine· -O-CH2CH2-0- oder -O-CH2CH2CH2-0-Gruppe substituiert 
sind, 
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eine Gruppe der Forrnel 

in der 
m und n, die gleich oder verschieden sein konnen, die Zahlen 1 

bis 3 oder 
m die Zahl o und n die Zahl 2, 3 oder 4 bedeuten, wobei zu­

satzlich der obige Benzoteil durch Fluor-, Chlor-, Brom- oder 

Jodatome, durch Alkyl-, Trifluormethyl-, Hydroxy-, Alkoxy- oder 

Cyanogruppen und der obige geslttigte cyclische Iminoteil durch 

1 oder 2 Alkylgruppen, wobei die Substituenten jeweils gleich 

oder verschieden sein konnen, mono- oder disubstituiert sein 

kann, oder 

eine CR1oNR11)-Gruppe, in der 

Rio und Ri1 die gleich oder verschieden sein kOnnen, jeweils 

ein Wasserstof f atom, 

eine C1-16-Alkylgruppe, die durch 1 oder 2 Aryl- oder C3_7-Cyc­

loalkylgruppen, durch eine Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Amino­

carbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 

Hydroxy-C2-4 -alkylaminocarbonyl-, Cyano-, Hydroxy-, Alkoxy-, 

Aryloxy-, Aralkoxy-, C2-4 -Alkylendloxy-, Alkylcarbonyloxy-, 

Arylcarbonyloxy-, Formylamino-, Amino- , Alkylamino- oder Di­

alkylaminogruppe, durch eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 

Alkylgruppen substituierte (Alkylenimino)carbonylgruppe mit 
. . ~ 

jeweils 4 bis 7 Ringatomen im Alkyleniminoteil, wobei in einem 

6- oder 7-gliedrigen Alkyleniminoteil jeweils eine Methylen­

gruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, 

durch eine sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, 

N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl-imino­

oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 
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durch eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substi­
tuierte 4- bis 7-gliedriqe Alkyleniminogruppe, wobei in den 
vorstehend erwahnten 6- oder 7-gliedriqen Alkyleniminogruppen 
jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff­
oder Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl- ode.r RgN­
Gruppe ersetzt sein kann, wobei Rg wie eingangs definiert ist, 
und zusatzlich in den vorstehend erwahnten 5- bis 7-gliedrigen 
Alkyleniminogruppen jeweils eine oder zwei zu den Stickstoff­
atomen benachbarte Methylengruppen durch eine Carbonylqruppe 
ersetzt sein kOnnen, 

durch eine Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, 
Arylcarbonylamino-, N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Alkylcarbonyl­
amino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, 
N-Alkyl-arylsulfonylamino-, Aralkylcarbonylamino-, N-Alkyl­
aralkylcarbonylamino-, Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aral­
kylsulfonyiamino-, Alkoxycarbonylamino-, N-Alkyl-alkoxycar­
bonylamino-, Aralkoxycarbonylamino- oder N-Alkyl-aralkoxycar­
bonylaminogruppe, durch eine (R9NR7)-CO-NR6- oder (R9NR;)-S02-
NR6-Gruppe, wobei Rs, R7 und Ra wie einqangs definiert sind, 
durch eine Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, 
Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Aryls~lfonyl-, Aralkylsulfenyl-, 
Aralkylsulfinyl- oder Aralkylsulfonylgruppe, durch eine durch 
Rs und gegebenenfalls zusltzlich durch l bis 4 Alkylgruppen 
substituierte C4-7-Cycloalkylgruppe, wobei Rs wie einqanqs 
definiert ist, durch eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkyl­
gruppen substituierte C5-7-Cycloalkylqruppe, in der eine 
Methylenqruppe durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl- oder NRg-Gruppe ersetzt ist oder 
durch ein Fluor-, Chlor-, Brom-oder· Jodatom·substituiert sein 
kann, 

eine durch 2 oder 3 Fluoratome substituierte C2-10-Alkylgruppe, 

eine durch 4 oder 5 Fluoratome substituierte C3-10-Alkylqruppe, 
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eine durch eine 1,4,7,10-Tetraoxacyclododecyl-, 1,4,7,10,13-

Pentaoxacyclopentadecyl- oder eine.1,4,7,10,13,16-Hexaoxacyclo­

octadecylgruppe substituierte Methylgruppe, 

eine durch 2 bis 5 Hydroxy- oder Alkoxygruppen substituierte 

C3-10-Alkylgruppe, 

eine durch eine Arylgruppe und eine Hydroxygruppe substituierte 

C2-5-Alkylgruppe, die zusAtzlich durch eine Amino-, 

Alkylamino-, Dialkylamino-, Hydroxy- oder Alkoxygruppe sub­

stituiert sein kann, 

eine durch eine Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylcar­

bonylamino- oder Alkoxycarbonylaminogruppe und zusAtzlich durch 

eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituierte C3-6-Alkylgruppe, 

eine gegebenenfalls durch eine Arylgruppe oder C3_7-Cyclo­

alkylgruppe substituierte Alkenyl-·oder Alkinylgruppe mit je­

weils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei der Vinyl- oder Ethi­

nylteil nieht mit dem Stickstoffatom verkndpft sein kann, 

eine C2-4-Alkylgruppe, die durch eine C2-4-Alkoxygruppe sub­

stituiert ist, welche in ~-Position durch eine Hydroxy- oder 

Alkoxygruppe substituiert ist, 

eine Arylgruppe, 

eine Cyclopropylgruppe, die durch 1 oder 2 Alkylgruppen, durch 

eine Aryl-, Carboxy-, AlkoxycarbOl'lyl-, Aminocarbonyl-, Alkyl­

aminocarbonyl- oder Dialkylaminocarbonylgruppe oder durch eine 

gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte (Alky­

lenimino) carbonylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ringatomen im Al­

kyleniminoteil substituiert sein kann, wobei in den vorstehend 

erwAhnten 6- oder 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine 

Methylengruppe in 4-Stellung durch·ein Sauerstoff- oder Schwe­

felatom, durch eine SUlfinyl-, SUlfonyl-, Imino-, N-Alkyl-
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imino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl­
imino- oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
C4_7-Cycloalkylgruppe, die zusit2lich durch R5 , der wie 
eingangs definiert ist, substituiert sein kann, 

eine gegebenenfalls durch l bis 2 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-Cycloalkylgruppe, die zusitzlich durch eine N,N-Dialkyl-N­
oxido-aminogruppe substituiert ist, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-cycloalkenylgruppe, wobei der Vinylteil nicht mit dem 
Stickstoffatom der CR11NR10)-Grupppe verkndpft sein kann, 

eine gegebenenf alls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
C4_7-Cycloalkylgruppe, die zusltzlich durch Rs substituiert 
sein kann, wobei in dem cycloalkylteil eine Methylengruppe 
durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, 
Sulfonyl-, N-Alkyl-N-oxido-imino- oder RgN-Gruppe ersetzt ist, 
wobei Rs und Rg wie eingangs def iniert sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
C5-C7-Cycloalkyl- oder C5-C7-Cycloalkylalkylgruppe, in denen 
jeweils eine Methylengruppe im Cycloalkylteil durch eine Car­
bonylgruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenf alls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
Cyclopentyl- oder Cyclopentylalkylgruppe, in denen jeweils zwei 
Nasserstoffatome im Cyclopentyl·teil durch ·eine geradkettige 
Alkylenbriicke ersetzt sind, wobei diese Brtlcke 2 bis 6 Kohlen­
stof fatome enthilt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome am sel­
ben Kohlenstoffatom bef inden, oder 1 bis 5 Kohlenstoffatome 
enthalt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an benachbarten 
Kohlenstoffatomen befinden, oder 2 bis 4 Kohlenstoffatome ent­
halt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoffatomen 
befinden, die durch ein Kohlenstoffatom getrennt sind, wobei 
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die vorstehend erw~hnten Ringe zus~tzlich durch den Rest Rs, 
der wie eingangs definiert ist, substituiert sein konnen, 

eine geqebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
Cyclobexyl-, Cyclohexylalkyl-, Cycloheptyl- oder Cycloheptyl­
alkylgruppe; in deneri jeweils zweiWasserstoffatome im Cyclo­
alkylteil durch eine geradkettige AlkylenbrUcke ersetzt sind, 
wobei diese BrUcke 2 bis 6 Kohlenstoffatome enth~lt, wenn sich 
die zwei Wasserstoffatome am selhen Kohlenstoffatom befinden, 
oder 1 bis 5 Kohlenstoffatome enthllt, wenn sich die zwei Was­
serstoffatome an benachbarten Kohlenstoff atomen bef inden, oder 
1 bis 4 Kohlenstoffatome enthilt, wenn sich die zwei Wasser­
stoffatome an Kohlenstoffatomen befinden, die durch ein Koh­
lenstoffatom qetrennt sind, oder l bis 3 Kohlenstoffatome ent­
hal t, wenn sich die zwei Wasserstotfatome an Kohlenstoffatomen 
bef inden, die durch zwei Kohlenstoffatome getrennt sind, wobei 
die vorstehend erw~hnten ainge zusatzlich durch den Rest Rs, 
der wie eingangs definiert ist, substituiert sein kannen, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
3-Cyclohexen-l-yl- oder 3-Cyclohexen-1-yl-alkylqruppe, in denen 
im Cyclohexenylteil zwei Wasserstoffatome in 2,5-Stellung durch 
eine n-C1-3-Alkylenbrilcke ersetzt sind, 

eine 3-Chinuclidinyl-, 4-Chinuclidinyl-, 2-Chinuclidinyl­
alkyl-, 3-Chinuclidinyl-alkyl-, 4~Chinuclidinyl-alkyl-, Aza­
bicyclo[2 .2.l]hept-4-yl-, Azabicyclo[2.2.l)hept-4-yl-alkyl­
oder Adamantylgruppe, oder 

Rio ein Wasserstoffatom oder eine ~kylqruppe und R11 eine 
Hydroxy-, Alkoxy- oder Cyanogruppe_darstellen, 

wobei, sofern nichts anderes erwihnt wurde, 

unter den bei der Definition der vorstehend erw~hnten Reste er­
wihnten Arylteilen eine Phenylqruppe zu verstehen ist, die je­
weils durch R12 m.onosubstituiert, durch Ri3 mono-, di- oder 
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trisubstituiert oder durch R12 monosubstituiert und zusatzlich 
durch R13 mono- oder disubstituiert sein kann, wobei die Sub­
stituenten gl'eich oder verschieden sein konnen, und 

R12 eine Cyano-, Carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, 
Dialkylaminocarbonyl-, Alkoxycarbonyl-, Alkylcarbonyl-, Alkyl­
sulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, 
Perfluoralkyl-, Perfluoralkoxy-, Nitro-, Amino-, Alkylcarbo­
nylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Alkylamino-, Dialkyl­
amino-, Hydroxy-C2-4-alkylamino-, N-Alkyl-(hydroxy-C2-4-alkyl)­
amino-, Bis-(hydroxy-C2-4-alkyl)amino-, Phenylalkylcarbonyl­
amino-, Phenylcarbonylamino-, Alkylsulfonylamino-, Phenyl­
alkylsulfonylamino-, Phenylsulfonylamino-, N-Alkyl-phenyl­
alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-phenylcarbonylamino-, N-Alkyl­
alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-phenylalkylsulfonylamino-, 
N-Alkyl-phenylsulfonylamino-, Aminosulfonyl-, Alkylamino­
sulfonyl-, Dialkylaminosulfonyl-, (R9NR7)-CO-NR6- oder (R9NR7)­

S02-NR6-Gruppe, wobei R6, R1 und Rs wie eingangs definiert 
sind, 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen oder eine Hy­
droxyalkylgruppe substituierte s- bis 7-gliedrige Alkylenimi­
nogruppe, wobei in den vorstehend erwlhnten 6- bis 7-gliedrigen 
Alkyleniminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung 
durch ein Sauerstoffatom oder eine RgN-Gruppe ersetzt sein 
kann, wobei Rg wie eingangs definiert ist, 

eine gegebenen~alls durch 1 bis 4 Alkylgruppen oder eine Hy­
droxyalkylgruppe substituierte s- bis 7-gliedrige Alkylenimi­
nogruppe, wobei jeweils eine oder zwei zu dem Stickstoffatom 
benachbarte Methylengruppen jeweils durch eine carbonylgruppe 
ersetzt ist, und 

R13 eine Alkyl-, Hydroxy- oder Alkoxygruppe, ein Fluor-, 
Chlor-, Brom- oder Jodatom darstellen, wobei zwei Reste Ri3, 

sofern diese an benachbarte Kohlenstoff~tome gebunden sind, 
auch eine Alkylengruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, eine 



W096/07657 

- 18 -

l,3-Butadien-1,4-diylengruppe oder eine Methylendioxygruppe 

darstellen konnen, 

sowie, soweit nichts anderes erwAlm.t wurde, die vorstehend er­

wAhnten Alkyl-, Alkylen- und Alkoxyteile jeweils 1 bis 4 Koh­

lenstoffatome enthalten, 

insbesondere diejenigen der vorstehend erwlhnten Verbindungen 

der allgemeinen Formel l mit der MaBgabe, daB, sofern nichts 

anderes erwihnt wurde, jedes Kohlenstoffatom in den vorstehend 

erwAhnten Alkylen- oder Cycloalkylenteilen, das an ein Stick­

stoff-, Sauerstoff- oder Schwefelatom gebunden ist, an kein 

weiteres Halogen-, Stickstoff-, Sauerstoff- oder Schwefelatom 

gebunden sein kann. 

Bevorzugte Verbindungen der obigen allgemeinen Fortnel I sind 

diejenigen,· in denen 

Ra ein Wasserstof fatom oder eine Alkylgruppe, 

Rb eine durch die Reste R1 bis R3 substituierte Phenylgruppe, 

wobei 

R1 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jed.atom, 

eine C1-6-Alkyl-, Hydroxy- oder C1-6-Alkoxygruppe, 

eine CJ-6-Cycloalkyl- oder Cs-6-Cycloalkoxygruppe, 

eine C2-5-Alkenyl- oder C3_5-Alkenyloxygruppe, wobei der 
Vinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verkn6pft sein kann, 

eine C2-s-Alkinyl- oder C3_5-Alkinyloxygruppe, wobei der 

Ethinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verkndpft sein kann, 
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eine Aryl-, Aryloxy-, Aralkyl-, Aralkoxy-, Alkylsulfenyl-, 
Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, Tri­
fluormethylsulfenyl-, Trifluormethylsulfonyl-, Arylsulfenyl-, 
Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Aralkylsulfenyl-, Aralkylsul­
finyl- oder Aralkylsulfonylgruppe, 

eine durch 1 bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Meth­
oxygruppe, 

eine durch 1 bis 5 Fluoratome substituierte C2_4 -Alkyl- oder 
C2-4-Alkoxygruppe, 

eine Nitro-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, C~-6-Cyc­

loalkylamino-, N-Alkyl-C3-6-cycloalkylamino-, Arylamino-, 
N-A1kyl-arylamino-, Aralkylamino- oder N-Alkyl-aralkylamino­
gruppe, 

eine 5- bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, wobei jeweils eine 
oder zwei zu dem Stickstoffatom benachbarte Methylengruppen je­
weils durch eine carbonylgruppe oder in den vorstehend erwihn­
ten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen eine Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein sauerstoffatom, durch eine Imino- oder 
N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein k6nnen, 

eine (Alkylenimino)carbonyl- oder (Alkylenimino)sulfonylgruppe 
mit jeweils S bis ? Ringatomen im Alkyleniminoteil, wobei in 
den vorstehend erwihnten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen 
jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff­
atom, durch eine Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein 
kann, 

eine Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Alkyl­
sulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Arylcarbonyl­
amino-, N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, N-Al­
kyl-arylsulfonylamino-, Aralkylcarbonylamino-, N-Alkyl-aral­
akylcarbonylamino-, Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aralkylsul­
fonylamino-, Trifluormethylsulfonylamino-, N-Alkyl-trifluorme-
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thylsulfonylamino-, Alkylcarbonyl-, Arylcarbonyl-, Aralkylcar­

bonyl-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylamino­

carbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Arylaminocarbonyl-, N-Alkyl­

arylaminocarbonyl-, Aralkylaminocarbonyl-, N-Alkyl-aralkyl­

aminocarbonyl-, N-Hydroxy-aminocarbonyl-, N-Hydroxy-alkyl­

aminocarbonyl-, N-Alkoxy-aminocarbonyl-, N-Alkoxy-alkylamino­

carbonyl~, Cyano-, Azido-, N-Cyano-amino- oder N-Cyano-alkyl­

aminogruppe, 

eine Sulfo-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl-, Dialkylami­

nosulfonyl-, Arylaminosulfonyl-, N-Alkyl-arylaminosulfonyl-, 

Aralkylaminosulfonyl- oder N-Alkyl-aralkylaminosulfonylgruppe, 

eine Phosphono-, 0-Alkyl-phosphono-, 0,0'-Dialkyl-phosphono­

oder 0,0 1 -Diaralkyl-phospbonogruppe, 

eine durch R4 substituierte Alkyl- oder Alkoxygruppe, wobei 

R4 eine Hydroxy-, Alkoxy-, Aryloxy-, Amino-, Alkylamino-, 

Dialkylamino-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsul­

fonyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Carb­

oxy- , Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl - , Alkylaminocarbonyl- , 

Dialkylaminocarbonyl- oder Cyanogruppe oder 

eine (Alkylenimino)carbonylgruppe mit jeweils 5 bis 7 Ring­

atomen im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwahnten 

6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Methylen­

gruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoffatom, durch eine 

Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, darstellt, 

R2 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 

Tr if luormethyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, Alkyl amino-, Dial­

kylamino-, Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, 

Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Trifluor­

methylsulfonylamino-, N-Alkyl-trifluormethylsulfonylamino- oder 

cyanogruppe und 
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RJ ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 
Trifluormethyl- oder Alkoxygruppe oder 

R2 zusammen mit RJ, sofern diese an benachbarte Kohlenstoff­
atome gebunden sind, auch eine geqebenenf alls durch eine oder 
zwei Alkylgruppen substituierte Methylendioxyqruppe, eine ge­
gebenenfalls durch eine oder zwei Alkylqruppen substituierte 
n-C3-6-Alkylengruppe oder eine qeqebenenfalls durch ein Fluor-, 

· Chlor- oder Bromatom, durch eine Hydroxy-, Alkyl-, Alkoxy-, 
Trifluormethyl- oder Cyangruppe substituierte l,3-Butadien-
1,4-diylengruppe oder 

Ra zusammen mit R1, sofern R1 in o-Stellunq zu dem durch Ra 
substituierten Stickstoffatom steht, auch eine n-C2-3-Alkylen­
gruppe darstellen, und 

Re ein Wasserstoff- oder Chloratom, 

eine Alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Mercapto-, Alkylsulfenyl-, Alkyl­
sulfinyl- oder Alkylsulfonylqruppe, 

eine Hydroxy-, Aryloxy- oder Aralkoxygruppe, 

eine C1-6-Alkoxyqruppe, die durch eine Alkoxycarbonyl-, cyano-, 
Carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder 
Dialkylaminocarbonylqruppe substituiert sein kann, 

eine C2-6-Alkoxyqruppe, die durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, 
Hydroxy-C2-4-alkylamino-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 
Alkylcarbonylamino-, Alkylsulfonylamino- oder Alkoxycarbonyl­
aminogruppe, durch eine qegebenenfalls durch 1 bis 2 Alkylqrup­
pen substituierte 5- bis 7-qliedriqe Alkyleniminogruppe, wobei 
in den vorstehend erw!hnten 5- bis 7-qliedrigen Alkylenimino­
qruppen jeweils eine oder zwei zu dem Stickstoffatom benach­
barte Methylengruppen jeweils durch eine Carbonylgruppe oder in 
den vorstehend erwahnten 6- bis 7-qliedriqen Alkylenimino-

If 
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gruppen eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff­

atom oder durch eine Carbonyl-, Imino-, Alkyl-imino-, Alkyl­

car:bonyl-imino-, Alkoxycarbonyl-imino-, Alkylsulfonyl-imino-, 

Formyl-imino-, Dialkylaminocarbonyl-imino-, Aryl-imino- oder 

Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, substituiert ist, 

eine durch zwei Hydroxy- oder Alkoxygruppen substituierte 

C3_6~Alkoxygruppe, 

eine durch eine C3.7-Cycloalkylgruppe substituierte Alkoxy­

gruppe, wobei der Cycloalkylteil jeweils durch 1 oder 2 Alkyl­

gruppen substituiert sein kann und wobei in den vorstehend er­

wlhnten C4_7-Cycloalkylteilen jeweils eine Methylengruppe durch 

ein Sauerstoffatom, durch eine lmino-, N-Alkyl-imino-, 

N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkoxycarbonyl-imino- oder 

N-Aryl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine gegebenenfalls durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, Alkoxy­

carbonyl-, Cyano-, carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylamino­

carbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Hydroxy-C2-4-alkylamino-, 

Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylcarbonylamino-, 

Alkylsulfonylamino- oder Alkoxycarbonylaminogruppe substi­

tuierte C4_7-Cycloalkoxygruppe, 

eine Cs-7-Cycloalkoxygruppe, wobei in cler vorstehend erwahnten 

Cyclopentyloxygruppe jeweils eine Methylengruppe in 3-Stellung, 

in den vorstehend erwihnten c,_7-Cycloalkoxygruppen jeweils 

eine Methylengruppe in 3- oder 4-Stellung durch ein 

Sauerstoffatom oder durch eine Imino-, Alkyl-imino-, Alkylcar­

bonyl-imino-, Alkoxycarbonyl-imino-, Alkylsulfonyl-imino-, 

Aryl-imino- oder Aralkyl-iminogruppe ersetzt ist, 

eine C3-6-Alkenyloxygruppe, wobei der Vinylteil nicht mit dem 

Sauerstof f atom verkndpft sein kann8 

eine C3-6-Alkinyloxygruppe, wobei der Ethinylteil nicht mit dem 

Sauerstoff atom verkndpft sein kann, 
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eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen oder eine Aryl­
gruppe substituierte 4- bis 8-gliedrige Alkyleniminogruppe, die 
zus4tzlich durch den Rest Rs substituiert sein kann, wobei 

Rs eine Aryl-, Aralkyl-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Amino­
carbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Pyr­
rolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, 
Piperazinocarbonyl-, 4-Alkyl-piperazinocarbonyl-, Cyano-, 
Hydroxy-, Alkoxy-, Aryloxy-, Amino-, Al~ylamino-, Dialkyl­
amino-, Hydroxy-C2-4-alkylamino-, N-Alkyl-hydroxy-C2-4-
alkylamino-, Di(hydroxy-C2-4-alkyl}amino-, Formylamino-, 
Cyanamino-, Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, 
Alkoxycarbonylamino-, N-Alkyl-alkoxycarbonylamino-, 
Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Arylcar­
bonylamino-, N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, 
N-Alkyl-arylsulfonylamino-, Carboxyalkyl-, Alkoxycarbonyl­
alkyl-, Aminocarbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-, 
Dialkylaminocarbonylalkyl-, Pyrrolidinocarbonylalkyl-, Pipe­
ridinocarbonylalkyl-, Mo:rpholinocarbonylalkyl-, Piperazino­
carbonylalkyl-, 4-Alkyl-piperazinocarbonylalkyl-, Cyano­
alkyl-, Hydroxyalkyl-, Alkoxyalkyl-, Aryloxyalkyl-, Amino­
alkyl-, Alkylaminoalkyl-, Dialkylaminoalkyl-, Alkylcarbo­
nylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylcarbonylaminoal.kyl-, Alkyl­
sulfonylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylsulfonylaminoalkyl-, Aryl­
carbonylaminoalkyl-, N-Alkyl-arylcarbonylaminoalkyl-, Aryl­
sulfonylaminoalkyl-, N-Alkyl-arylsulfonylaminoalkyl-, Alkyl­
sulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Arylsulfenyl-, 
Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Alkylsulfenylalkyl-, Alkyl­
sulfinylalkyl-, Alkylsulfonyla·lkyl·-, Arylsulfenylalkyl-, 
Arylsulfinylalkyl-, Arylsulfonylalkyl-, Carboxyalkoxy-, Alk­
oxycarbonylalkoxy-, Aminocarbonylalkoxy-, Alkylaminocarbonyl­
alkoxy-, Dialkylaminocarbonylalkoxy-, Pyrrolidinocarbonyl­
alkoxy-, Piperidinocarbonylalkoxy-, Morpholinocarbonylalk­
oxygruppe oder eine (R9NR7)-CO-NR6-Gruppe, wobei 

.. 
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R6, R1 und R9, die gleich oder verschieden sein konnen, 
jeweils ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe oder 

R6 und R7 zusammen eine n-C2-3-Alkylengruppe und 
Re ein Wasserstof f atom oder eine Alkylgruppe 
darstellen, 

eine gegebenenfalls dureh eine oder zwei Alkylgruppen oder 
eine Hydroxymethylgruppe substituierte Pyrrolidino-, Pipe­
ridino-, Morpholino-, Piperazino-, 4-Alkylpiperazino- oder 
4-Alkylcarbonylpiperazinogruppe, wobei im heterocyclischen 
Teil der vorstehend erwahnten Gruppen jeweils eine oder zwei 
der zu den Stickstof fatomen benachbarten Methylengruppen 
durch eine Carbonylgruppe ersetzt sein k6nnen, 

oder Re eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen oder 
durch ~ine Arylgruppe substituierte 6- bis 8-gliedrige Al­
kyleniminogruppe, die zus&tzlich durch den Rest Rs substituiert 
sein kann, wobei in den vorstehend erwahnten Alkylen­
iminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch 
ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, Sul­
finyl-, Sulfonyl-, N-OX.ido-N-alkylimino- oder RgN-Gruppe 
ersetzt ist, wobei 

Rg ein Wasserstoffatom, eine Alkyl-, Bydroxy-C2-4-alkyl-, 
Alkoxy-C2-4-alkyl-, Hydroxy-C2-4-alkoxy-C2-4-alkyl-, 
Aminocarbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-, Dialkylamino­
carbonylalkyl-, Amino-C2-4-alkyl-, Alkylamino-C2- 4 -a1kyl-, 
Dialkylamino-C2-4-alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Formyl-, Alky­
carbonyl-, Alkylsulfonyl-, Arylcarbonyl-, Arylsulfonyl-, 
Aralkylcarbonyl-, Aralkylsulfonyl-, Alkoxycarbonyl-, Cyano-, 
Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder Dialkylaminocar­
bonylgruppe darstellt, 

oder Re eine gegebenenf alls durch l oder 2 Alkylgruppen sub­
stituierte l-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstof fatome 
am Kohlenstoffgerdst durch eine geradkettige Alkylenbriicke er­
setzt sind, wobei diese Briicke 4 oder 5 Kohlenstoffatome ent­
hll t, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am selben Kohlen-
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stoffatom befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome enthalt, 
wenn sich die zwei Wasserstoffatome an benachbarten Kohlen­
stoffatomen befinden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome enthalt, 
wenn sich die zwei Wasserstof fatome an Kohlenstoff atomen be­
f inden, die d~rch_ ein Atom getrennt sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylgruppen substituierte 
1-Piperidinyl- oder l-Azacyclohept-1-yl-gruppe, in denen zwei 
Wasserstof f atome am Kohlenstof fgeriist durch eine geradkettige 
Alkylenbriicke ersetzt sind, wobei diese Briicke 4 oder s Koh­
lenstof f atome enthilt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am 
selben Kohlenstoffatom befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome 
enthilt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an benachbarten 
Kohlenstoff atomen bef inden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome 
enthalt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlen­
stoffatomen .befinden, die durch ein Atom getrennt sind, oder 1 
oder 2 Kohlenstoffatome enthAlt, wenn sich die zwei Wasser­
stoffatome an Kohlenstoffatomen befinden, die durch zwei Atome 
getrennt sind, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome in 
3-Stellung durch eine -O-CH2CH2-0- oder -O-CH2CH2CH2-0-Gruppe 
ersetzt sind, 

eine 1-Piperidinyl- oder 1-Azacyclohept-1-yl-gruppe, in denen 
zwei Wasserstoffatome in 3-Stellung oder in 4-Stellung durch 
eine -O-CH2CH2-0- oder -O-CH2CH2CH2-0-Gruppe ersetzt sind, 

eine 2-Isoindolinyl-, 1,2,3,4-Tetrahydro-isochinolin-2-yl- oder 
2,3,4,5-Tetrahydro-1H-3-benzazepin-3-yl-Gruppe, wobei der 
Benzoteil der vorstehend erwihnten Gruppen jeweils durch ein 
Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, durch eine Trifluormethyl­
gruppe oder durch eine oder zwei Alkyl- oder Alkoxygruppen 
substituiert sein kann, oder 

eine (RioNRi1)-Gruppe darstellt, in der 
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Rio ein Wasserstoffatom oder eine C1-s-Alkylgruppe, die ab 

Position 2 durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituiert 
sein kann, 

R11 ein Wasserstof f atom, 

eine C1-10-Alkylgruppe, die durch eine Aryl-, C3_7-Cycloalkyl-, 
Hydroxy-, Alkoxy-, Aryloxy-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, 
Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 
Hydroxy-C2-4-alkylaminocarbonyl-, Cyano-, _Formylamino-, Amino-, 
Alkylamino- oder Oialkylaminogruppe, durch eine 
Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, 
Piperazinocarbonyl- oder 4-Alkyl-piperazinocarbonylgruppe, 

durch eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylgruppen substi­
tuierte 5- bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, wobei in den 
vorstehend erwahnten 6- oder 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen 
jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein sauerstoff­
oder Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl- oder R9N­

Gruppe ersetzt sein kann, wobei Rg wie eingangs definiert ist, 

durch eine Pyrrolidino-, Piperidino-, Piperazino- oder 
4-Alkylpiperazinogruppe, wobei jeweils eine oder zwei der zu 
den Stickstoffatomen benachbarten Methylengruppen durch eine 
Carbonylgruppe ersetzt sind, 

durch eine Alkylcarbonylamino-. N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, 
Alkylsulfonylamino-, N-Alk.yl-alkylsulfonylamino-, Arylcar­
bonylamino-, N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, 
N-Alkyl-arylsulfonylamino-, Aralkylcarbonylamino-, N-Alkyl­
aralkylcarbonylamino-, Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aral­
kylsulfonylamino-, Alkoxycarbonylamino- oder N-Alkyl-alkoxy­
carbonylaminogruppe, durch eine (R9NR7)-CO-NR6-Gruppe, wobei R6 

bis Re wie eingangs definiert sind, durch eine Alkylsulfenyl-, 
Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, ~lsulfenyl-, Arylsulfinyl-, 

•'. 

Arylsulfonyl-, Aralkylsulfenyl-, A?:alkylsulfinyl- oder Aral-
kylsulfonylgruppe oder durch eine C5_7-Cycloalkylgruppe, in der 
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eine Methylengruppe durch ein sauerstoffatom oder durch eine 
Imino- oder Alkyliminogruppe ersetzt ist, substituiert sein 
kann, 

eine durch ein Chloratom oder ein bis drei Fluoratome substi­
tuierte C2-4-Alkylgruppe, 

eine durch eine 1,4,7,10-Tetraoxacyclododecyl-, 1,4,7,10,13-
Pentaoxacyclopentadecyl- oder eine 1,4,7,10,13,16-Hexaoxa­
cyclooctadecylgruppe substituierte Methylgruppe, 

eine durch 2 bis 5 Hydroxyqruppen substituierte CJ-10-Al­
kylgruppe, 

eine durch eine Hydroxy- und zusatzlich durch eine Arylqruppe 
substituierte C2-6-Alkylgruppe, die qeqebenenfalls zusatzlich 
durch eine Hydroxy- oder Alkoxyqruppe substituiert sein kann, 

eine durch eine Hydroxy- und zusatzlich durch eine Amino-, 
Alkylamino- oder Dialkylaminoqruppe substituierte C3-6-Al­
kylgruppe, 

eine qeqebenenfalls durch eine Arylgruppe substituierte Alke­
nyl- oder Alkinylqruppe mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, 
wobei der Vinyl- oder Ethinylteil nicht mit dem Stickstoffatom 
verknUpft sein kann, 

eine C2-4-Alkylgruppe, die durch eine C2-4-Alkoxygruppe sub­
stituiert ist, welche in m-Position durch eine Hydroxy- oder 
Alkoxygruppe substituiert ist, 

eine Arylgruppe, 

eine Cyclopropylqruppe, die durch 1 oder 2 Alkylgruppen, durch 
eine Aryl-, carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkyl­
aminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, 
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Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, Piperazinocarbonyl­

oder 4-Alkyl-piperazinocarbonylgruppe substituiert sein kann, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 
c4 _7 -Cycloalkylgruppe, die zusitzlich durch Rs substituiert 

sein kann, wobei Rs wie·eingangs definiert ist, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 

C5-7-Cycloalkylgruppe, die zusitzlich durch eine N,N-Dialkyl-N­
oxido-aminogruppe substituiert ist, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 

C5_7-Cycloalkenylgruppe, wobei der Vinylteil nicht mit dem 
Stickstoffatom der (R11NR1 o)-Grupppe verknupft sein kann, 

eine gegeb~nenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-cycloalkylgruppe, wobei in dem Cycloalkylteil jeweils eine 

Methylengruppe durch ein sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, N-Alkyl-N-oxido-imino- oder R9N°­
Gruppe ersetzt ist, wobei R9 wie eingangs definiert ist, 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-Cycloalkylgruppe, in denen jeweils eine Methylengruppe 

durch eine Carbonylgruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 ·-Alkylgruppen substituierte 
c4_7-Cycloalkylmethylgruppe, die im Cycloalkylteil zusAtzlich 

durch Rs substituiert ist, wobei Rs wie vorstehend erwAhnt de­
finiert ist, 

eine gegebenenfalls dureh l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
Cyclopentyl- oder Cyclopentylalkylgruppe, in denen jeweils zwei 

wasserstoffatome im Cyclopentylteil durch eine geradk.ettige Al­

kylenbrQcke ersetzt sind, wobei diese Briicke 4 oder 5 Kohlen­
stoffatome enthAlt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am sel­
ben Kohlenstoffatom befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstof f atome 
enthAlt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an benachbarten 
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Kohlenstoffatomen bef inden, oder 2 oder 3 Kohlenstof fatome 
enthilt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoff­
atomen befinden, die durch ein Kohlenstoffatom qetrennt sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylqruppen substituierte 
Cyclohexyl-, Cyclohexylalkyl-, cyclohepty1-·oder Cycloheptyl­
alkylgruppe, in denen jeweils zwei Wasserstoffatome im Cyclo­
alkylteil durch eine qeradkettiqe AlkylenbrQcke ersetzt sind, 
wobei diese BrUcke 4 oder 5 Kohlenstoffatome enthllt, wenn die 

zwei Wasserstoffatome sich am selben Kohlenstoffatom bef inden, 
oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome enth~lt, wenn sich die zwei 
Wasserstoffatome an benachbarten Kohlenstoffatomen befinden, 
oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome enth~lt, wenn sich die zwei 
Wasserstof fatome an Kohlenstoffatomen befinden, die durch ein 
Kohlenstoffatom getrennt sind, oder 1 oder 2 Kohlenstof fatome 
enthilt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoff­

atomen befinden, die durch zwei Kohlenstoff atome getrennt sind, 

eine qegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylqruppen substituierte 5-
Norbornen-2-yl- oder S-Norbornen-2-yl-alkylqruppe, 

eine 3-Chinuclidinyl-, 4-Chinuclidinyl-, 3-Chinuclidinyl-al­
kyl-, 4-Chinuclidinyl-alkyl-, Azabicyclo[2.2.1Jhept-4-yl-, 
Azabicyclo[2.2.l]hept-4-yl-alkyl- oder Adamantylqruppe, oder 

Rio ein Wasserstoffatom oder eine Alkylqruppe und R11 eine 
Hydroxy- oder Alkoxyqruppe darstellen, 

deren Tautomere, deren Stereoisomere und deren Salze, 

wobei, sofern nichts anderes erwahnt wurde, 

unter den bei der Definition der vorstehend erwahnten Reste 
erw~hnten Arylteilen eine Phenylgruppe zu verstehen ist, die 

jeweils durch R12 monosubstituiert, durch R13 mono-, di- oder 
trisubstituiert oder durch R12 m.onosubstituiert und zus~tzlich 
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durch R13 mono- oder disubstituiert, sein kann, wobei die Sub­

stituenten gleich oder verschieden sein k6nnen, und 

R12 eine Cyano-, Carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, 

Dialkylaminocarbonyl-, Alkoxycarbonyl-, Alkylcarbonyl-, Alkyl­

sulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, 

Perfluoralkyl-, Perfluoralkoxy-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-, 

Hydraxy-C2_4-alkylamino-, N·Alkyl-hydroxy-C2-4-alkylamino-, 

Di(hydroxy-C2_4-alkyl)amino-, Dialkylamino-, Alkylcarbonyl­

amino-, Phenylalkylcarbonylamino-, Phenylcarbonylamino-, Al­

kylsulfonylamino-, Phenylalkylsulfonylamino-, Phenylsulfonyl­

amino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-phenylalkyl­

carbonylamino-, N-Alkyl-phenylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkyl­

sulfonylamino-, N-Alkyl-phenylalkylsulfonylamino-, N-Alkyl­

phenylsulfonylamino-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl- oder 

Dialkylaminosulfonylgruppe, 

eine gegebenenf alls durch 1 bis 2 Alkylgruppen oder eine Hy­

droxyalkylgruppe substituierte 5- bis 7-gliedrige Alkylen­

iminogruppe, wobei in den vorstehend erwAhnten 6- bis 7-glie­

drigen Alkyleniminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-

Stellung durch ein Sauerstoffatom oder eine R9N-Gruppe ersetzt 

sein kann, 

eine gegebenenf alls durch l bis 2 Alkylgruppen oder eine 

Hydroxyalkylgruppe substituierte 5- bis 7-gliedrige Alk.ylen­

iminogruppe, wobei jeweils eine o~'r zwei zu dem Stickstoffatom 

benacbbarte Methylengruppen durch jeweils eine Carbonylgruppe 

ersetzt sind, 

eine (R9NR7)-CO-NR6-Gruppe, wobei R6 bis Ra wie vorstehend er­

wahnt def iniert sind, 

R13 eine Alkyl-, Hydroxy- oder Alkoxygruppe, ein Fluor-, 

Chlor-, Brom- oder Jodatom darstellen, wobei zwei Reste Ri3 

sofern diese an benachbarte Kohlenatoffatome gebunden sind, 

auch eine Alkylengruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, eine 
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l,3-Butadien-1,4-diylengruppe oder eine Methylendioxygruppe 
darstellen konnen, 

sowie, soweit nichts anderes erwahnt wurde, die vorstehend er­
wahnten Alkyl-, Alkylen- und Alkoxyteile jeweils 1 bis 4 Koh-
lenstoffatome enthalten sowie, sofernnichts anderes erwahnt 
wurde, jedes Kohlenstoffatom in den vorstehend erwlhnten Al­
kylen- oder Cycloalkylenteilen, das an ein Stickstoff-, Sauer­
stoff- oder Schwefelatom gebunden ist, an kein weiteres Halo­
gen-, Stickstoff-, Sauerstoff- oder Schwefelatom gebunden sein 
kann. 

Besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel I sind 
diejenigen, in denen 

Ra ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe, 

Rb eine durch die Reste R1 bis RJ substituierte Phenylgruppe, 
wobei 

R1 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, 

eine Alkyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, C3-6-Cycloalkyl- oder 
Cs-6-Cycloalkoxygruppe, 

eine in 2-Stellung durch eine Hydroxy-, Alkoxy- oder Phenoxy­
gruppe substituierte Ethoxygruppe, 

eine C2-s-Alkenyl- oder C3_5-Alkenyloxygruppe, wobei der 
Vinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verkn(ipft sein kann, 

eine c 2_5-Alkinyl- oder C3-5-Alkinyloxygruppe, wobei der 
Ethinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verknilpft sein kann, 

eine Phenyl-, Phenoxy-, Phenylalkyl-, Phenylalkoxy-, Alkoxyal­
kyl-, ~henoxyalkyl-, carboxyalkyl-, Alkoxycarbonylalkyl-, Ami­
nocarbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-, Dialkylaminocarbo-
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nylalkyl-, Cyanoalkyl-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkyl­

sulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, Trifluormethylsulfenyl-, Triflu­

ormethylsulfonyl-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-, Oialkylamino-, 

Pyrrolidino-, Piperidino-, Morpholino-, Alkylcarbonylamino-, 

N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl­

alkylsulfonylamino-, Trifluormethylsulfonylamino-, N-Alkyl­

trifluormethylsulfonylamino-, Alkylcarbonyl-, Carboxy-, Alk­

oxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkyl­

aminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, 

Morpholinocarbonyl- oder Cyanogruppe, 

eine durch 1 bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Meth­

oxygruppe, 

eine durch l bis s Fluoratome substituierte Ethyl- oder Ethoxy­

gruppe, 

R2 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 

Trifluormethyl-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylam.ino-, Alkylcar­

bonylamino-, Alkylsulfonylamino-, Trifluormethylsulfonylamino-, 

Hydroxy- oder Alkoxygruppe, 

RJ ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom oder eine 

Alkylgruppe, oder 

R2 zusammen mit R3, sofern dieae an benachbarte Kohlenstoff­

atome gebunden sind, auch eine Methylendioxy- oder n-C3-6-Al­

kylengruppe oder eine gegebenenfalls durch ein Fluor-, Chlor­

oder Bromatom, durch eine Alkyl-, Alkoxy- oder Trifluormethyl­

gruppe substituierte 1,3-Butadien-l,4-diylengruppe darstellen, 

bedeuten, und 

Re ein Wasserstoff- oder Chloratom, 

eine Alkyl-, Phenyl-, Mercapto-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl­

oder Alkylsulfonylgruppe, 
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eine Hydroxy-, Phenoxy- oder Phenyl-c1 _2-alkoxygruppe, 

eine Alkoxygruppe, 

eine C2-4-Alkoxygruppe, die durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, 
(2-Hydroxyethyl)amino-, Dialkylamino-, Morpholino-, 1-Pyrroli­
dinyl-, 1-Piperidinyl-, 4-Methyl-1-piperazinyl-, 4-Acetyl-1-pi­
perazinyl-, 4-Methylsulfonyl-1-piperazinyl-, 4-Methoxycarbonyl­
l-piperazinyl-, 4-Formyl-l-piperazinyl- oder 4-Dimethylamino­
carbonyl-1-piperazinylgruppe substituiert .ist, 

eine C3-4-Alkoxygruppe, die durch zwei Hydroxygruppen substi­
tuiert ist, 

eine C1-2-Alkoxygruppe, die durch eine gegebenenfalls durch 
eine oder zwei Methylgruppen substituierte C3_7-Cycloalkylgrup­
pe substitulert ist, wobei in den vorstehend erwAhnten 
C4-6-Cycloalkylgruppen jeweils eine Methylengruppe durch ein 
Sauerstof fatom ersetzt sein kann, 

eine gegebenenfalls durch eine Hydroxy-, Dialkylamino-, Alk­
oxy-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylamino­
carbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Alkylcarbonylamino-, Alkyl­
sulfonylamino- oder Alkoxycarbonylaminogruppe substituierte 
C4-6-cycloalkoxygruppe, 

eine Cyclopentyloxygruppe, in der die Methylengruppe in 3-
Stellung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Alkyl­
iminogruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexyloxygruppe, in der die Methylengruppe in 3- oder 
4-Stellung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Alkyl­
imino-, Alkylcarbonyl-imino-, Alkoxycarbonyl-imino- oder Alkyl­
sulfonyl-iminogruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen sub­
stituierte Allyloxy- oder Propargyloxygruppe, 
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eine 1-Azetidinylgruppe, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, die durch 1 bis 2 Alkylgruppen, 

durch eine Phenyl-, Carboxy-, Hydroxyalkyl-, Aminoalkyl-, 

Alkylaminoalkyl-, Dialkylaminoalkyl-,. Alkoxycarbonyl-, 

Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 

Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, 

Piperazinocarbonyl- oder 4-Alkyl-piperazinocarbonyl-Gruppe oder 

in 3-Stellung auch durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, 

Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylcarbonylamino-, Alk­

oxycarbonylamino-, Formylamino-, Cyanamino-, Alkylsulfonyl­

amino-, Dialkylaminocarbonylamino-, N-Alkyl-dialkylamino­

carbonylamino-, N-Alkyl-dialkylaminocarbonylamino- oder Cyano­

grupp~ substituiert sein kann, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome am 

Kohlenstof fgertlst durch eine geradkettige Alkylenbrucke ersetzt 

sind, wobei diese BrO.cke 4 oder 5 Kohlenstoffatome· enthllt, 

wenn die zwei Wasserstof fatome sich am selben Kohlenstoffatom 

befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome enthllt, wenn sich die 

zwei Wasserstoffatome an benachbar~en. Kohlenstof fatomen 

befinden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome enthAlt, wenn sich die 

zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoffatomen bef inden, die durch 

ein Atom getrennt sind, 

eine 1-Piperidinylgruppe, die durch 1 bis 4 Alkylgruppen, durch 

eine Phenyl-, Hyclroxyalkyl-:-, Ami.noalkyl-, Alkylaminoalkyl-, 

Dialkylaminoalkyl-' carboxy- I Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, 

Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocar­

bonyl-, Piperidinocarbonyl-, Moxpholinocarbonyl-, Piperazino­

carbonyl- oder 4-Alkyl-piperazinocarbonyl-Gruppe oder in 3-

oder 4-Stellung auch durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, 

Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylcarbonyla~ino-, Alkoxycarbo­

nylamino-, Formylamino-, Cyanamino~, Alkylsulfonylamino-, Di­

alkylaminocarbonylamino-, N-Alkyl-dialkylaminocarbonylamino­

oder Cyanogruppe substituiert sein kann, 
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eine 1-Piperidinylgruppe, die durch 1 bis 2 Alkylgruppen oder 
eine Phenylgruppe und zusatzlich durch eine Hydroxygruppe sub­
stituiert ist, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der in 3-Stellung oder in 4-Stel­
lung zwei Wasserstof f atome durch eine -O-CH2CH2-0- oder 
-O-CH2CH2CH2-0-Gruppe ersetzt sind, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome am Koh­
lenstoffgeriist durch eine geradkettige Alkylenbriicke ersetzt 
sind, wobei diese BrOcke 4 oder 5 Kohlenstoffatome enthalt, 
wenn die zwei Wasserstof fatome sich am selben Kohlenstoffatom 
befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome enthAlt, wenn sich die 
zwei Wasserstoffatome an benachbarten Kohlenstoffatomen bef in­
den, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome enthllt, wenn si~h die zwei 
Wasserstof f atome an Kohlenstof fatomen bef inden, die durch ein 
Atom getrennt sind, oder l oder 2 Kohlenstoffatome enthAlt, 
wenn sich die zwei Wasserstoffatome an kohlenstoffatomen befin­
den, die durch zwei Atome getrennt sind, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 
1-Piperidinylgruppe, in der die Methylengruppe in 4-Stellung 
durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, 
Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, Alkyl-imino-, Hydroxy-c2 _4 -alkyl­
imino-, Alkoxy-C2-4-alkyl-imino-, Aminocarbonylalkyl-imino-, 
Alkylaminocarbonylalkyl-imino-, Dialkylaminocarbonylalkyl­
imino-, Amino-C2-4-alkyl-iminci-, Alkylamino-C2-4-alkyl-imino-, 
Dialkylamino-C2·-4-alkyl-imino-, Hydroxy-C2-4-alkoxy-C2-4-alkyl­
imino-, Phenyl-imino-, Phenylalkyl-imino-; Alkylcarbonyl­
imino-, Alkylsulfonyl-imino-, Phenylcarbonyl-imino-, Phenylsul­
fonyl-imino- oder N-OXido-N-alkyl-imino-Gruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 
l-Azacyclohept-1-yl-Gruppe, in der jeweils die Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein sauerstoffatom, durch eine Imino-, 
N-Alkyl-imino-, N-Phenyl-imino-, N-Phenylalkyl-imino-, 
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N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Phenylcar­
bonyl-imino- oder N-Phenylsulfonyl-imino-Gruppe ersetzt sein 
kann oder zwei Wasserstoffatome in 3,6-Stellung durch eine 
-CH2CH2-Gruppe ersetzt sein k6nnen, 

eine 2-Isoindolinyl-, 1,2,3,4-Tetrakydro-isochinolin-2-yl- oder 
2,3,4,S-Tetrahydro-1H-3-benzazepin-3-yl-Gruppe, die jeweils im 

Benzoteil durch ein Fluor-, Chlor- oder Bromatom, durch eine 
Alkyl-, Trifluormethyl- oder Alkoxygruppe substituiert sein 
konnen, oder 

eine (R10NR11}-Gruppe darstellen, in der 

Rio ein Wasserstoffatom oder eine C1-6-Alkylgruppe, die ab Po­
sition 2 durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituiert 
sein kann, und 

R11 ein Wasserstof f atom, 

eine c1 _s-Alkylgruppe, die durch eine Phenyl-, C3-6-cycloal­
kyl-, Hydroxy- , Alkoxy- , Cyano- , Carboxy- , Alkoxy.~arbonyl- , 
Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl..;.-, Dialkylaminocarbonyl-, 
(2-Hydroxyethyl)aminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Piperi­
dinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, 1-Piperazinylcarbonyl-, 
4-Alkyl-1-piperazinylcarbonyl-, Amino-, Formylamino-, Alkyl­
amino-, Dialkylamino-, Alkylcarboliylamino-, N-Alkyl-alkylcar­
bonylamino-, Alkoxycarbonylamino-, N·Alkyl-alkoxycarbonyl­
amino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-1 
Phenylcarbonylamino-, N-Alkyl-phenylcarbonylamino-, Phenyl­
sulfonylamino-, N-Alkyl-phenylsulfonylamino-, Alkylsulfenyl-, 
Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, 1-Pyrrolidinyl-, 2-oxo-1-pyrro­
lidinyl-, 1-Piperidinyl-, 2-0Xo-l-piperidinyl-, Morpholino-, 
1-Piperazinyl-, 4-Alkyl-l-piperazinyl-, 4-Alkylcarbonyl-1-pi­
perazinyl-, 4-Alkylsulfonyl-l-piperazinyl-, 4-Alkoxycarbonyl­
l-piperazinyl-, 4-cyano-l-piperazinyl-, 4-Formyl-1-pipera­
zinyl-, 4-Aminocarbonyl-1-piperazinyl-, 4-Alkylaminocarbonyl-
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1-piperazinyl- oder 4-Dialkylaminocarbonyl-l-piperazinyl- oder 
eine (R9NR7)-CO-NR6-Gruppe substituiert sein kann, wobei 

R6 und R1 zusammen eine n-C2-3-AlkylenbrU.cke und 
Ra ein Wasserstof fatom oder eine Alkylgruppe darstellen, 

eine durch eine l,4,7,lO-Tetraoxacyclododecyl-, 1,4,7,l0,13-
Pentaoxacyclopentadecyl- oder eine 1,4,7,10,13,16-Hexaoxacyc­
looctadecylgruppe substituierte Methylgruppe, 

eine 2,2,2-Trifluorethylgruppe, 

eine durch 2 bis 5 Hydroxygruppen substituierte CJ-10-Al­
kylgruppe, 

eine durch ~ine Hydroxy- und zusatzlich durch eine Aminogruppe 
substituierte C3_5-Alkylgruppe, 

eine durch eine Phenylgruppe und zusitzlich durch eine Hydroxy­
gruppe substituierte C2-4-Alkylgruppe, die gegebenenfalls zu­
sitzlich durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituiert 
sein kann, 

eine gegebenenfalls durch eine Phenylgruppe substituierte Al­
kenyl- oder Alkinylgruppe mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoff­
atomen, wobei der Vinyl- oder Bthinylteil nicht mit dem Stick­
stoffatom verkndpft sein kann, 

eine C2-4-Alkylgruppe, die durch eine C2-4-Alkoxygruppe sub­
stituiert ist, welche in co-Position durch eine Hydroxy- oder 
Alkoxygruppe substituiert ist, 

eine Phenylgruppe, 

eine Phenylgruppe, die durch eine Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl­
alkylcarbonylamino-, (2-Hydroxyethyl)amino-, Di-(2-hydroxy­
ethyl)amino-, N-Alkyl-(2-hydroxyethyl)amino-, Amino-, Alkyl-
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amino- oder Dialkylaminogruppe oder durch eine (RgNR7}-CO-NR6-
Gruppe substituiert ist, wobei R0 bis Rs wie vorstehend erwahnt 
def iniert sind, 

eine Phenylgruppe, die durch eine Pyrrolidino-, Piperidino-, 
2-0xo-pyrrolidino-, 2-0xo-piperidino-, Morpholino-, 1-Pipera­
zinyl- oder 4-Alkyl-1-piperazinyl-Gruppe substituiert ist, wo­
bei die vorstehend erwihnten heterocyclischen Teile am Kohlen­
stoffgeriist jeweils durch l oder 2 Alkylgruppen oder durch eine 
Hydroxyalkylgruppe substi~uiert sein konnen, 

eine C3_7-Cycloalkylgruppe, die durch 1 oder 2 Alkylgruppen, 
durch eine Phenyl-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, 
Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocar­
bonyl-, Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, Piperazino­
carbonyl- oder 4-Alkyl-piperazinoearbonylgruppe substituiert 
sein kann, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Methylgruppen substituierte 
C5-7-Cycloalkylgruppe, die durch eine Hydroxymethyl-, cyano-, 
Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 2-Hy­
droxyethylamino-, Di-(2-hydroxyethyl)amino-, N-Alkyl-2-hydroxy­
ethylamino-, N,N-Dialkyl-N-oxido-amino-, Alkoxycarbonylamino-, 
N-Alkyl-alkoxycarbonylamino-, Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl­
alkylcarbonylamino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsul­
fonylamino-, Phenylcarbonylamino-, N-Alkyl-phenylcarbonyl­
amino-, Phenylsulfonylamino-, N-Alkylphenylsulfonylamino- oder 
durch eine (R9NR7)-CO-~-Gruppe substituiert ist, wobei R6 bis 
Ra wie vorstehend erw&hnt def iniert sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Methylgruppen substituierte 
C5_7-Cycloalkylgruppe, die durch eine Pyrrolidino-, Piperi­
dino-, 2-0xo-pyrrolidino-, 2-0xo-piperidino-, Morpholino-, 
1-Piperazinyl-, 4-Alkyl-l-piperazinyl- oder 4-Alkylcarbonyl-
1-piperazinyl-Gruppe substituiert ist, wobei die vorstehend 
erwahnten heterocyclischen Teile am KohlenstoffgerU.st jeweils 
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durch 1 oder 2 Alkylgruppen oder durch eine Hydroxymethylgruppe 
substituiert sein konnen, 

eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-Cycloalkenylgruppe, wobei der Vinylteil nicht an das 
Stickstoffatom der (R11NR10)-Gruppe gebunden sein kann, 

eine Tetrahyd~ofurfurylgruppe, 

eine Cyclopentylgruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stellung 
durch ein Sauerstoffatom, eine Imino-, Alkylimino-, Alkylcarbo­
nylimino-, Formylimino-, Aminocarbonylimino-, Alkylaminocarbo­
nylimino-, Alkoxycarbonylimino-, Alkylsulfonylimino-, Dialkyl­
aminocarbonylimino- oder Cyaniminogruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stellung 
durch eine Imino-, Alkyl-imino-, Alkylcarbonyl-imino-, Alkoxy­
carbonyl-im~no- oder Alkylsulfonyl-imino-Gruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der die Methylengruppe in 4-Stellung 
durch ein Sauerstoffatom, eine Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Phe­
nyl-imino-, N-Phenylalkyl-imino-, N-Formyl-imino-, N-Alkyl­
carbonyl-imino-, N-Phenylcarbonyl-imino-, N-Alkoxycarbonyl­
imino-, N-Cyan-imino-, N-Aminocarbonyl-imino-, N-Alkylamino­
carbonyl-imino-, N,N-Dialkylaminocarbonyl-imino-, N-Alkyl­
N-oxido-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino- oder N-Phenylsulfonyl­
imino-Gruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der eine Methylengruppe durch eine 
Carbonylgruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenfalls durch i bis 2 Methylgruppen substituierte 
Cyclopentyl- oder Cyclohexylgruppe, die durch eine Carboxy­
alkoxy-, Alkoxycarbonylalkoxy-, Aminocarbonylalkoxy-, Alkyl­
aminocarbonylalkoxy-, Dialkylaminocarbonylalkoxy-, Pyrroli­
dinocarbonylalkoxy-, Piperidinocarbonylalkoxy-, Morpholino­
carbonylalkoxy-, Carboxyalkyl-, Alkoxycarbonylalkyl-, Amino-
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carbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-, Dialkylaminocarbo­
nylalkyl-, Pyrrolidinoearbonylalkyl-, Piperidinocarbonylalkyl­
oder Morpholinocarbonylalkylgruppe substituiert ist, 

eine Cyclohexylmethylgruppe, wobei der Cyclohexylteil durch 
eine Carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkyl­
aminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, Mor­
pholinocarbonyl-, Alkoxycarbonyl- oder Hydroxymethylgruppe sub­
stituiert ist, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 3 Methylgruppen substituierte 
Cyclohexyl- oder Cyclohexylmethylgruppe, in denen jeweils irn 
Cyclohexylteil zwei Wasserstoffatome durch eine geradkettige 
Alkylenbriicke ersetzt sind, wobei diese Briicke 4 oder 5 Koh­
lenstof f atome enth&lt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am 
selben Kohlenstof fatom befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome 
enthalt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an benachbarten 
Kohlenstoffatomen bef inden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome 
enthilt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlen­
stoffatomen befinden, die durch ein Kohlenstoffatom getrennt 
sind, oder l oder 2 Kohlenstoffatome enthalt, wenn sich die 
zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoffatomen befinden, die durch 
zwei Kohlenstof f atome getrennt sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 3 Methylgruppen substituierte 
S-Norbornen-2-yl- oder S-Norbornen-2-yl-methylgruppe, 

eine 3-Chinuclidinyl-, 4-Chinuclidinyl- oder Adamantylgruppe 
bedeuten, oder 

R10 ein Wasserstof fatom oder eine Alkylgruppe und Ri1 eine 
Hydroxy- oder Alkoxygruppe bedeuten, 

deren Tautomere, deren Stereoisomere·und deren Salze, 

wobei die vorstehend erwlhnten Phenylreste jeweils durch ein 
Fluor-, Chlor- oder Bromatom, durch eine Nitro-, Alkyl-, Alk-
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oxy-, Trifluormethyl- oder Hydroxygruppe substituiert ·sein kon­
nen und, sofern nicbts anderes erwahnt wurde, die vorstehend 
erwahnten Alkyl-, Alkylen- und Alkoxyteile jeweils 1 bis 4 Koh­
lenstoffatome enthalten sowie, sofern nichts anderes erwihnt 
wurde, jedes Kohlenstoffatom in den vorstehend erwahnten Alky­
len- oder Cycloalkylenteilen, das an ein· Stickstoff-,-sauer­
stoff- oder s·chwefelatom gebunden ist, an kein weiteres Halo­
gen-, Stickstoff-, Sauerstoff- oder Schwefelatom gebunden sein 
kann. 

Ganz besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel I 
sind diejenigen, in denen 

Ra ein Wasserstoffatom oder eine Methylgruppe, 

Rb eine 2-Naphthyl-, l,2,3,4-Tetrahydro-6-naphthyl- oder 
5-Indanylgruppe oder eine durch die Reste R1 bis RJ substitu­
ierte Phenylgruppe, wobei 

R1 ein Wasserstoff-, Fluor-, _Chlor-, Brom- oder Jodatom, 

eine C1-4-Alkyl-, C1-4-Alkoxy-, C3-6-cycloalkyl-, Cs-6-cyclo­
alkoxy-, Cyano-, Methoxycarbonyl-, Ethoxycarbonyl-, Ethinyl­
oder Nitrogruppe, 

eine durch 1 bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Meth­
oxygruppe, 

eine durch 1 bis s Fluoratome substituierte Ethyl- oder Ethoxy­
gruppe, 

R2 ein wasserstoff-, Fluor- oder Chloratom, eine Methyl-, Hy­
droxy-, Methoxy-, Amino-, C1-2-Alkylamino-, Di-C1-2-alkylami­
no-, c1_2-Alkylcarbonylamino-, C1-2-Alkylsulfonylamino-, Tri­
fluormethylsulfonylamino- oder Trifluormethylgruppe, 
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RJ ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom oder eine 
Methylgruppe und 

Re ein Wasserstoffatom, eine Methyl-, Phenyl-, 4-Methoxyphe­
nyl-, Methylsulfenyl-, Methylsulfi~yl- oder Methylsulfonyl­
gruppe, 

eine Hydroxygruppe, 

eine C1-4-Alkoxygruppe, 

eine Ethoxygruppe, die in 2-Stellung durch eine Hydroxy-, Meth­
oxy-, Morpholino- oder (2-Hydroxyethyl)aminogruppe substituiert 
ist, 

eine 2-Propylo:xygruppe, die in 1-Stellung durch eine Methoxy-. 
oder Dimethylaminogruppe substituiert ist, 

eine Methoxygruppe, die durch eine 2-Tetrahydrofuryl-, 2-Tetra­
hydropyranyl- oder 3-Methyl-3-oxetanylgruppe substituiert ist, 

eine Cyclobutyloxygruppe, 

eine gegebenenfalls in 3-Stellung durch eine Hydroxygruppe sub­
stituierte Cyclopentyloxygruppe, 

eine Cyclopentyloxygruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stel­
lung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Methyl-imino­
gruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexyloxygruppe, die in 2-,3- oder 4-Stellung durch 
eine Hydroxygruppe oder in 4-Stellung auch durch eine Di­
<c1_2-alkyl) amino-, Methoxy-, Carboxy-, Methoxycarbonyl-, Di­
methylaminocarbonyl-, Methylaminocaztt-?lyl-, Atninocarbonyl-, 
Acetylamino-, Methylsulfonylamino-. Methoxycarbonylamino-oder 
tert.ButyloxycarDonylaminogruppe substituiert sein kann, 
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eine cyclohexyloxygruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stel­

lung durch eine Methyl-iminogruppe oder die Methylengruppe in 

4-Stellung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Methyl­

imino-, Acetyl-imino-, tert.Butyloxycarbonyl-imino-, Methoxy­

carbonyl-imino- oder Methylsulfonyl-iminogruppe ersetzt ist, 

eine Allyloxygruppe, 

eine 1-Azetidinylgruppe, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, die durch 1 oder 2 Methylgruppen, 

durch eine Carboxy-, Methoxycarbonyl-, Ethoxycarbonyl-, Amino­

carbonyl-, C1-2-Alkylaminocarbonyl- oder Di-(C1-2)-alkylamino­

carbonylgruppe oder in 3-Stellung durch eine Amino-, C1-2-Al­

kylamino-, Di-(C1-2-alkyl)amino-, C1-2-Alkoxycarbonylamino-, 

c1_2-Alkylcarbonylamino-, C1-2-Alkylsulfonylamino-, Cyanamino-, 

Formylamino- oder Dimethylaminocarbonylaminogruppe substituiert 

sein kann, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, in der in 3-Stellung zwei Wasser­

stoffatome durch eine n-C4-5-AlkylenhrO.cke ersetzt sind, 

eine 1-Piperidinylgruppe, die durch l bis 4 Methylgruppen, 

durch eine Phenyl-, Hydroxy-C1-2-alkyl-, Carboxy-, C1-2-Alk­

oxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, C1-2-Alkylaminocarbonyl-, Di­

(C1_2)-alkylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl- oder Morpho­

linocarbonylgruppe oder in 3- oder 4-Stellung durch eine Hy­

droxy-, c1_2-Alkoxy-, Amino-, C1-2-Alkylamino-, Oi-(C1-2)-Al­

kylamino-, Ci-2-Alkylcarbonylamino-, C1-2-Alkoxycarbonylamino-, 

Formylamino-, Cyanamino-, Di-(C1-2-alkyl)aminocarbonylamino-, 

c1 _2-Alkylsulfonylamino- oder cyanogruppe substituiert sein 

kann, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der in 3-Stellung oder in 4-Stel­

lung zwei Wasserstoffatome durch eine n-C4-5-AlkylenbrO.cke oder 

durch eine -O-CH2CH2-0-Briicke ersetzt sind, 
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eine 1-Piperidinylqruppe, die durch l oder 2 Methylgruppen oder 
eine Phenylqruppe und zusltzlich in 3- oder 4-Stellung durch 
eine Hydroxyqruppe substituiert ist, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der in 2,5-Stellunq zwei Wasser­

stoffatome durch eine -CH2- oder -CH2CH2-BrUcke ersetzt sind, 

eine qeqebenenfalls durch 1 bis 2 Methylqruppen substituierte 

1-Piperidinylgruppe, in der die Methylenqruppe in 4-Stellung 
durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, 

Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, C1-2-Alkyl-imino-, {2-Hydroxy­
ethyl}-imino-, 2-(2-Hydroxyethoxy)ethyl-imino-, (2-Aminoethyl}­

imino-, C1-3-Alkylaminocarbonylmethyl-imino-, N-Oxido-N-C1-2-
alkylimino-, Phenyl-imino-, Benzyl-imino-, Acetyl-imino- oder 
Methansulfonyl-iminogruppe ersetzt ist, 

eine l-Azacyclohept-1-yl-Gruppe, in der zwei Wasserstoffatome 

in 3,6-Stellunq durch eine -CH2CH2-Gruppe ersetzt sein konnen, 

eine 1,2,3,4-Tetrahydro-isochinolin-2-yl- oder 2,3,4,5-Tetra­
hydro-lH-3-benzazepin-3-yl-Gruppe oder 

eine CR10NR11>-Gruppe d.arstellen, in der 

Rio ein Wasserstoffatom, eine C1-4-Alkylgruppe oder eine 2-Hy­
droxyethylgruppe und 

R11 ein Wasserstoffatom, 

eine C1-5-Alkyl-, C3-6-Cycloalkyl-methyl- oder Phenyl-C1-3-
alkylqruppe, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Methylqruppen substituierte 
C3-6-Cycloalkyl-, Allyl- oder Propargylgruppe, 

eine Phenylqruppe, die durch eine Hydroxy- oder Methylgruppe 

oder in 4-Stellunq durch eine N-C1-2~Alkyl-C1-2-alkylcarbonyl-
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amino-, N-C1-2-Alkyl-(2-hydroxyethyl}amino-, Di-(2-hydroxy­
ethyl)amino-, 1-Pyrrolidinyl-, 2-0xo-l-pyrrolidinyl-, 2-Hy­
droxymethyl-l-pyrrolidinyl-, 2-0xo-1-imidazolidinyl-, 3-Methyl-
2-oxo-1-imidazolidinyl- oder Morpholinogruppe substituiert sein 
kann, 

eine durch eine Carboxy-, C1-2-Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, 
C1-2-Alkylaminocarbonyl-, Di-C1-2-alkylaminocarbonyl-, 
Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl- oder Morpholinocar­
bonylgruppe substituierte Methylgruppe, 

eine gegebenenf alls durch eine Methylgruppe substituierte 
Ethylgruppe, die in 2-Stellung durch eine Hydroxy-, c1_2-Alk­
oxy-, Amino-, C1-2-Alkylamino-, Di-C1-2-alkylamino-, Ace­
tylamino-, 1-Pyrrolidinyl-, Morpholino-, 1-Piperazinyl-, 4-Me­
thyl-1-piperazinyl-, 4-Acetyl-1-piperazinyl-, 4-Aminocarbonyl-
1-piperazinyl-, 4-Dimethylaminocarbonyl-1-piperazinyl-, 4-Me­
thylaminocarbonyl-1-piperazinyl-, 4-Methylsulfonyl-1-pipera­
zinyl-, 4-Methoxycarbonyl-1-piperazinyl-oder 4-Cyano-1-pipera­
zinylgruppe substituiert ist, 

eine 2-Hydroxyethylgruppe, die im Ethylteil durch eine Phenyl-, 
3-Hydroxyphenyl-, 4-Hydroxyphenyl-, 4-Nitrophenyl- oder Benzyl­
gruppe substituiert ist, wobei der Ethylteil der vorstehend er­
wahnten Gruppen zusAtzlich durch eine Methyl-, Hydroxymethyl­
oder Methoxymethylgruppe substituiert sein kann, 

eine durch eine 1,4,7,10-Tetraoxacyclododecyl-, 1,4,7,10,13-
Pentaoxacyclopentadecyl- oder eine 1,4,7,10,13,16-Hexaoxa­
cyclooctadecylgruppe substituierte.Methylgruppe, 

eine 2,2,2-Trifluorethylgruppe, 

eine in 3-Stellung durch eine Hydroxy-, Cyano-, Carboxy-, 
Aminocarbonyl-, Methylaminocarbonyl-, Dimethylaminocarbonyl-, 
Formylamino, Methoxycarbonylamino-, Morpholino- oder 2-0xo­
l-pyrrolidinylgruppe substituierte Propylgruppe, 
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eine in 4-Stellung durch eine Hydroxygruppe substituierte 
Butylgruppe, 

eine in 1-Stellung durch eine Hydroxygruppe und zusAtzlich in 
3-Stellung durch eine Methylgruppe substituierte 3-Butylgruppe, 

eine in l-Stellung durch eine Hydroxygruppe und zusatzlich in 
3-Stellung durch eine Methylgruppe substituierte 2-Butylgruppe, 

eine in 1-Stellung durch eine Hydroxygruppe und zus&tzlich in 
4-Stellung durch eine Methylgruppe substituierte 4-Pentylgrup­
pe, 

eine 2,3-Dihydroxypropyl-, 3-Amino-2-hydroxy-propyl-, Tris­
(3-hydroxypropyl)methyl-, 1,3-Dihydroxy-2-propyl-, l,3-Dihy­
droxy-2-methyl-2-propyl- oder Tris-(hydroxymethyl)methylgruppe, 

eine 2-Propylgruppe, die in 2-Stellung durch eine Hydroxyme­
thyl-, C1-2-Alkoxymethyl-, Carboxy-, C1-2-Alkoxycarbonyl-, 
Aminocarbonyl-, N-C1-2-Alkylaminocarbonyl-, N,N-Di-C1-2-al­
kylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl­
oder (2-Hydroxyethyl)aminoearbonylgruppe substituiert ist, 

eine 4-Tetrahydropyranyl-, Tetrahydrofurfuryl-, 1-Desoxy-1-0-
sorbityl- oder 2-(2-Hydroxyethyloxy)ethylgruppe, 

eine in 2- oder 3-Stellung durch eine Hydroxygruppe oder in 
l-Stellung durch eine Hydroxymethylgruppe substituierte Cyclo­
pentylgruppe, 

eine in 2-, 3- oder 4-Stellung durch eine Hydroxymethyl-, Hy­
droxy-, C1-2-Alkoxy-, (C1-4-Alkoxy)carbonylamino-, Amino-, 
c1 _2-Alkylamino-, Di-C1-2-alkylamino-, Carboxy-, C1-2-Alk-, 
oxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, C1-2•Alkylaminocarbonyl-, 
Di-C1-2-Alkylaminocarbonyl-, N-Oxido-di-C1-2-alkylamino-, 
Pyrrolidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, C1-2-Alkylcarbonyl-
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amino- oder C1-2-Alkylsulfonylaminogruppe substituierte Cyclo­
hexylgruppe, die zusatzlich durch eine Methylgruppe substitu­
iert sein kann, 

eine Cyclohexylgruppe, die in 4-Stellung durch eine 1-Pyrroli­
dinyl-, 2-0xo-l-pyrrolidinyl-, 2-Hydroxymethyl-l-pyrrolidinyl-, 
N-C1-2-Alkyl-(2-hydroxyethyl)amino-, Di-{2-hydroxyethyl)amino-, 
N-C1-2-Alkyl-C1-2-alkylcarbonylamino-, Morpholino-, 2-0xo­
l-imidazolidinyl~, 3-Methyl-2-oxo-l-imidazolidinyl-, Carboxy­
C1-2-alkyl-, Carboxy-C1-2-alkoxy-, C1-2-Alkoxycarbonyl­
C1-2-alkyl-, C1-2-Alkoxycarbonyl-C1-2-alkoxy-, Aminocarbonyl­
C1-2-alkyl-, Aminocarbonyl-C1-2-alkoxy-, C1-2-Alkylamino­
carbonyl-C1-2-alkyl-, C1-2-Alkylaminocarbonyl-C1-2•alkoxy-, 
Di-Ci-2-Alkylaminocarbonyl-C1-2-alkyl-, Di-C1-2-Alkylamino­
carbonyl-C1-2-alkoxy-, Pyrrolidinocarbonyl-C1-2-alkyl-, Pyrro­
lidinocarbo~yl-C1-2-alkoxy-, Morpholinocarbonyl-C1-2-alkyl-, 
Morpholinocarbonyl-C1-2-alkoxy-, Pipericlinocarbonyl-C1-2-alkyl­
oder Piperidinocarbonyl-C1-2-alkoxygruppe substituiert ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome in 4-Stel­
lung durch eine Oxo-Gruppe oder eine n-C4-5-AlkylenbrO.cke er­
setzt sind, 

eine Cyclohexylgruppe, in der die Methylengruppe in 4-Stellung 
durch eine Imino-, Ci-2-Alkyl-imino-, Phenyl-C1-2-alkyl-imino-, 
N-Methyl-N-oxido-imino-, Formyl-imino-, C1-2-Alkylcarbonyl­
imino-, C1-2-Alkylsulfonyl-imino-, C1-2-Alkoxycarbonyl-imino-, 
Cyan-imino-, Aminocarbonyl-imino-, C1-2-Alkylaminocarbonyl­
imino- oder N,N-Di-C1-2-alkylaminocarbonyliminogruppe ersetzt 
ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stellung 
durch ein~ Imino-, C1-·2-Alkyl-imino-, C1-2-Alkylcarbonyl­
imino-, c1 _2-Alkylsulfonyl-imino- oder C1-2-Alkoxycarbonyl-imi­
nogruppe ersetzt ist, 
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eine Cyclopentylgruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stellung 
durch ein Sauerstoffatom oder eine Imino-, C1-2-Alkyl-imino-, 
Formyl-imino-, C1-2-Alkylcarbonyl-imino-, C1-2-Alkylsulfonyl­
imino-, C1-2-Alkoxycarbonyl-imino-, Cyan-imino- oder N,N-Di­
C1-2-alkylaminocarbonyliminogruppe ersetzt ist, 

eine Cyclphexylmethylgruppe, wobei der cyclohexylteil in 
4-Stellung durch eine Carboxy-, C1-2-Alkoxycarbonyl-, 
N,N-Di-C1-2-Alkylaminocarbonyl- oder Morpholinocarbonylgruppe 
substituiert ist, 

eine Norbornan-2-yl-, Norbornan-2-yl-methyl-, 5-Norbornen-2-yl­
methyl-, Bornyl-, 3-Chinuclidinyl- oder Adamantylgruppe oder 

R1 o ein Wasserstof fatom oder eine Methylgruppe und R11 eine 
Hydroxy- od~r Methoxygruppe bedeuten, 

insbesondere diejenigen Verbindungen, in denen 

Ra ein Wasserstoffatom oder eine Methylgruppe, 

Rb eine 2-Naphthyl- oder 5-Indanylgruppe oder eine durch die 
Reste Ri bis R3 substituierte Phenylgruppe, wobei 

R1 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, eine 
Methyl-, Ethyl-, tert.Butyl-, Trifl~orm.ethyl-, Ethinyl-, 
Methoxy-, Cyclopropyl-, Trifluormethoxy-, Cyano-, Ethoxycar­
bonyl- oder Nitrogruppe, 

R2 ein Wasserstoff-, Fluor- oder Chloratom, eine Amino-, Me­
thyl- oder Trifluormethylgruppe und 

R3 ein Wasserstoff-, Chlor- oder Bromatom darstellen, und 

Re ein Wasserstoffatom, eine Hydroxy-, Methoxy-, Butyloxy-, 
Cyclopentyloxy-, 2-[(2-Hydroxyethyl)amino]-ethoxy-, Methyl­
sulfenyl-, Methylsulfinyl- oder Methylsulfonylgruppe, 
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eine 1-Azetidinyl- oder eine gegebenenfalls durch eine oder 
zwei Methylgruppen substituierte 1-Pyrrolidinylgruppe, 

eine durch eine Hydroxymethylgruppe substituierte 1-Piperi­
dinylgruppe, 

eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen substi­
tuierte 1-Piperidinylgruppe, in der die Methylengruppe in 
4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine 
Carbonyl-, Sulfinyl-, Sulfonyl-, lmino-, Methyl-imino-, N-Oxi­
do-N-methyl-imino-, 2-Propylaminocarbonyl-methyl-imino-, Phe­
nyl-imino-, Benzyl-imino-, Acetyl-imino- oder Methylsulfonyl­
iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine in 3-S~ellung durch eine Hydroxy- oder Diethylaminocar­
bonylgruppe oder in 4-Stellung durch eine Hydroxy-, Carboxy-, 
Methoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Methylaminocarbonyl-, Dime­
thylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, 
Amino-, Acetylamino-, Methoxycarbonylamino-, Formylamino-, 
Cyanamino-, Dimethylaminocarbonylamino-, Methylsulfonylamino­
oder Phenylgruppe substituierte 1-Piperidinylgruppe, 

eine 4-Hydroxy-4-phenyl-l-piperidinylgruppe, 

eine 1,2,3,4-Tetrahydro-isochinolin-2-yl- oder 2,3,4,5-Tetra­
hydro-lH-3-benzazepin-3-yl-Gruppe, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der in 4-Stellung zwei Wasser­
stoffatome durch eine -OCH2CH2-0-Briicke ersetzt sind, 

eine l-Azacyclohept-1-yl-Gruppe, in der zwei Wasserstoffatome 
in 3- und 6-Stellung durch eine -CH2-CH2-Gruppe ersetzt sind, 

oder 

eine CRioNRi1>-Gruppe,darstellen, in der 
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Rio ein Wasserstoffatom, eine C1-4-Alkylgruppe oder eine 2-Hy­
droxyethylgruppe und 

R11 ein Wasserstof fatom, 

eine gegebenenfalls durch eine Methylgruppe substituierte Phe­
nylgruppe, 

eine Phenylgruppe; die in 4-Stellung durch eine Morpholino­
oder 2-(Hydroxymethyl}-1-pyrrolidinylgruppe substituiert ist, 

eine C1-G-Alkyl-, C3-6-Cycloalkyl-, Phenyl-c1 _3-alkyl-, Cy­

clopropylmethyl-, Allyl-, Propargyl-, 2-Hydroxyethyl- 1 l-Hy­
droxy-2-propyl-, 3-Hydroxypropyl-, 4-Hydroxybutyl-, 2-Meth­
oxyethyl-, l•Adamantyl-, Norbornan-2-yl-, Aminocarbonylmethyl-, 
2-(DimethylaJni,no)ethyl-, 3-Chinuclidinyl-, 2,2,2-Trifluor­
ethyl-, 4-Piperidinyl-, 1-Methyl-4-piperidinyl-, l-Methyl-1-
oxido-4-piperidinyl-, 1-Ethoxycarbonyl-4-piperidinyl-, 1-Ben­
zyl-4-piperidinyl-, 2-(2-Hydroxyethoxy)ethyl-, 4-Tetrahydro­
pyranyl-, l-Hyclroxy-2-methyl-2-propyl-, l-Methoxy-2-methyl-
2-propyl-, 2-(Methylaminocarbonyl)-2-propyl-, 2,3-Dihydroxy­
l-propyl-, 2-(Morpholino)ethyl-, l-Desoxy-1-0-sorbityl-, 
3-{2-0xo-i-pyrrolidinyl)-propyl-, Tris-(hydroxymethyl)methyl-, 
l,3-Dihyd.roxy-2-propyl-, l,3-Dihydroxy-2-methyl-2-propyl- oder 
Bornylgruppe, 

eine 2-Hydroxyethylgruppe, die in 2-Stellung durch eine Phe­
nylgruppe und in 1-Stellung zusltzlich durch eine Methyl- oder 
Hydroxymethylgruppe substituiert ist, 

eine Methylcyclohexyl-, 4-Carboxy-cyclohexyl-, 4-Methoxycar­
bonyl-cyclohexyl-, 4-Dimethylaminocarbonyl-cyclohexyl-, 4-(1-
Pyrrolidi~ylcarbonyl)-eyclohexyl-, 4-(Morpholinocarbonyl)-cyc­
lohexyl-, 4-[2-(Methoxycarbonyl)ethyl]cyclohexyl-, 4-(2-Carb­
oxy-ethyl}cyclohexyl-, 4-{tert.Butyloxycarbonylamino}-cyclo­
hexyl-, 4-Methoxyeyclohexyl-, 4-Aminocyclohexyl-, 4-(Di­
methylamino)cyclohexyl-, 4-(N,N-Dimethyl-N-oxido-amino)cyclo-
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hexyl-, 4-(Acetylamino)-cycloh~xyl-, 4-(Methylsulfonylamino)­
cyclohexyl-, 2-Hydroxycyclohexyl-, 4-Hydroxycyclohexyl-, 
4-(Hydroxymethyl)-cyclohexyl-, 4-Hydroxy-4-methyl-cyclohexyl­
oder 4-0xocyclohexylgruppe, 

eine durch eine.l,4,7,l0,13-Pent-aoxacyclopentadecyl'- oder eine 
l,4,7,10,13,16-Hexaoxacyclooctadecylgruppe substituierte Me­
thylgruppe, oder 

Rio eine Methylgruppe und R11 eine Methoxygruppe darstellen, 
bedeuten, 

deren Tautomere, deren Stereoisomere und deren Salze. 

Als besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen Formel I 
seien folgende erwihnt: 

{l) 4-[(3,4-Dichlorphenyl)amino]-6-[(trans-4-hydroxycyclo­
hexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(2) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl}-amino)-pyrimido{S,4-d]pyrimidin, 

(3) 4-[(3-Bromphenyl)aminoJ-6-[(trans...,4-hydro.xycyclohexyl}­
amino]pyrimido(S,4-d]pyrimidin, 

(4) 4-[(3-Chlorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin, 

(5) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(4-amino-l-piperidinyl)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin, 

(6) 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-[(trans-4-aminocyclohexyl)­
amino]pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(7) 4- [ (3-Methylphenyl) amino] -6- CN- (trans-4-hrciroJcy'­
cyclohexyl) -N-methyi-amino) -pyrimido [S, 4-d]pyrimidin, 
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(9) 4-((3-Methylphenyl)arnino]-6-(4~methoxycarbonylamino-1-pi­

peridinyl)-pyrimido[5,4-d]pyrimidin, 

(9) 4-£(3-Methylphenyl)amino)-6-[trans-4-(morpholinocarbonyl)­
cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin, 

(10) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(trans-4-(pyrrolidinocar­
bonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d}pyrimidin, 

(11) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-(N-(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl)-N-methyl-aminoJ-pyrimido[S,4-dJpyrimidin, 

(12) 4-((4-JUnino-3,S-dichlor-phenyl)amino)-6-[(trans-4-hy­
droxycyclohexyl)-amino]-pyrimido(S,4-dJpyrimidin, 

. 
(13} 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(2-(morpholino)-
ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(14) 4-t {4-Amino-3, 5-dibrom-phenyl) amino]-6- [ _(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl) aminoJ-pyrimido [S, 4-d]pyrimidin, 

(15) 4-{(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-morpholino-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin, 

(16) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino)-6-(1-hydroxy-2-methyl-2-
propylamino)-pyrimido(S,4-d]pyrimidin, 

(17) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino}-6-(1-hydroxy-2-propyl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(18) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)8'ilino]-6-(l,3-dihydroxy-
2-propylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(19) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[4-amino-1-piperidin­
yl}-pyrimido[5,4-d}pyrimidin, 
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(20} 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(4-piperidinyl-amino)­
pyrimido [5, 4-d] pyrimidin, 

(21) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(4-formylamino-l-piperidinyl)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidirt, 

(22) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-[(1-ethoxycarbonyl-4-piperi­
dinyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(23) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-((3-chinuclidinyl)amino]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(24) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl}amino]-6-[(4-amino­
cyclohexyl)amino]..;pyrimido[S,4 .... dfpyrimidin, 

(25) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(4-piperidinyl-amino)­
pyrimido[5~4-d]pyriinidinr 

(26) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[trans-4-(morpholino­
carbonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[5,4-dJpyrimidin, 

(27) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[trans-4-(pyrroli­
dinocarbonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(28) 4-((4-Fluorpbenyl)amino)-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin, 

(29) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)­
pyrimido[S,4-d)pyrimidin und 

(30) 4-[(3,4-Dichlorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

sowie deren Salze. 

Die Verbindungen der allgemeinen Formel I lassen sich bei­
spielsweise nach folgenden Verfahren·herstellen: 
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a) Umsetzung ~iner Verbindung der allgemeinen Formel 

, (II) 

in der 
Re wie eingangs def iniert ist und 
z1 eine Austrittsgruppe wie ein Halogenatom, z.B. ein Chlor­
oder Bromatom oder eine Methylsulfonyl- oder eine Hydrox.ygruppe 
darstellt, mit einem Amin der allgemeinen Formel 

I (III) 

in der 
Ra und Rb wie eingangs definiert sind. 

Die Umsetzung wird zweclanlSigerweise in einem L6sungsmittel wie 
Isopropanol, Butanol, Tetrahydrofuran, Dioxan, Toluol, Chlor­
benzol, Dimethylformamid, Dimethylsulfoxid, Ethylenglycolmono­
methylether, ·atbylenglycoldiethylether oder Sulfolan gegebenen­
falls in Gegenwart einer anorganischen Base, z.B. Natriumcarbo­
nat oder ICaliumhydroxid, oder einer tertilren organischen Base, 
z.B. Triethylamin oder Pyridin, wobei letztere gleichzeitig 
auch als L5sungsmittel dienen k6nnen, und gegebenenfalls in Ge-
genwart eines Reaktionsbeschleunigers wie eines Kupfersalzes, 
eines entsprechenden Amin-hydrohalogenids oder Alkalihalogenids 
bei Temperaturen zwischen o und 200°c, vorzugsweise jedoch bei 
Temperaturen zwischen 60 und lS0°q, durchgefiihrt. Die Umsetzung 
kann jedoch ·a.uch ohne L6sungsmitte~ oder in einem UberschuS der 
eingesetzt.tin Verbindung der allgemeinen Formel III durchgefuhrt 
werden. 
Handel t es' si.ch bei Z1 um eine H~xygruppe, so wird die Um­
setzung zweckm.l.&igerweise in Gegenwart von Hexamethyldisilazan, 
vorzugsweise ohne weitere Lasungsmittel und gegebenenfalls in 
Gegenwart eines Reaktionsbeschleunigers wie einer organischen 
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Siure wie z.B. Toluolsulfonsaure bei Temperaturen zwischen o 
und 200°C, vorzugsweise jedoch bei Temperaturen zwischen 60 und 
iso 0 c, durchgefuhrt. 

b) Zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, 

in der Re einen der fur Re eingangs erwahnten uber ein 
Sauersto~f- oder Stickstoffatom, ilber eine Mercapto- oder 
Sulfenylgruppe mit dem Pyrimido(S,4-d]pyrimidin verknupften 
Reste darstellt: 

Umsetzung einer Verbindung der allgemeinen Fennel 

I (IV) 

in der 
Ra und Rb wie eingangs def iniert sind unc:i 
Z2 eine Austrittsgruppe wie. ein Halogenatom, eine substituierte 
Hydroxy-, Mercapto-, Sulfinyl- oder Sulf~nylgruppewie ein 
Chlor- oder Bromatom, eineMethoxy-, Ethoxy-, Phenoxy-, 
Methylsulfinyl-, Ethylsuifinyl-, Methylsulfonyl- oder Ethyl­
sulfonylgruppe darstellt, mit einer Verbindung der allgemeinen 
Formel 

' {V) 

in der 

X1 einen der ~iir Re ei~gangs erwlhnte~ ~r ~in.Sauerstoff­
oder Stickstof fatom, iiber eine Mercapto- oder Sulfenylgruppe 
mit dem Pyrimido[S,4-d]pyrimidin verkn'ftpften Reste darstellt. 

Die Umsetzung wird zweckmiBigerweise in einem LOsungsmittel wie 
Isopropanol, Butanol, Tetrahydrofuran •. Dioxan, Toluol, Chlor­
benzol, Dimethylformamid, Dimethylsulfoxid, Ethylenglycol­
monomethylether, Ethylenglycoldiethylether oder Sulfolan 
gegebenenfalls in Gegeriwart einer anorganischen Base, z.B. Na-
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triumcarbonat oder Kaliumhydroxid, oder einer tertiaren orga­
nischen Base, z.B. Triethylamin oder Pyridin, wobei letztere 
gleichzeitig auch als LOsungsmittel dienen konnen, und gegebe­
nenfalls in Gegenwart eines Reaktionsbeschleunigers wie eines 
Kupfersalzes, eines entsprechenden .Amin-hydrohalogenids oder 
Alkalihalogenids bei Temperaturen zwischen o und l50°C, vor­
zugsweise jedoch bei Temperaturen ~~ischen 20 und 120°C, 

durchgefuhrt. Die Umsetzung kann jedoch auch ohne Losungsmittel 
oder in einem UberschuS der eingesetzten Verbindung der 
allgemeinen Formel v durchgef~hrt werden. 

Mit einem. Alkohol der allgemeinen Formel V wird die Umsetzung 
vorzugsweise in einem entsprechenden Alkohol und gegebenenfalls 
in Gegenwart einer organischen oder anorganischen Base wie mit 
dem entsprechenden Alkalimetallalkoholat bei Temperaturen 
zwischen o und ioo 0 c durchgefGhrt. 

Mit einer Mercaptoverbindung der allgemeinen Formel v wird die 
Umsetzung vorzugsweise in einem L6s'angsmittel mit dem entspre­
chenden Alkalimetallthiolat oder dem entsprechenden Thiol und 
einer organiscben oder anorganischen Base bei Temperaturen 
zwischen 0 und 80°C durchgefdhrt. 

Mit Wasser wird die Umsetzung vorzugsweise in Wasser oder in 
einem Gemisch aus Wasser und einem.crganischen Losungsmittel in 
Gegenwart eines Alkalihydroxids oclitr einer MineralsAure wie 
SalzsAure oder SChwefelsAure bei Temperaturen zwischen 20 und 
100°c durehgefGhrt. 

c) zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, 
in der Re einen der fQr Re eingangs erwAhnten tlber eine Sul­
finyl- oder Sulfonylgruppe mit dem·Pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
verkndpften Reste darstellt: 
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Oxidation einer Verbindung der allgemeint!n Formel 

I (VI) 

in der 
Ra und Rb wie eingangs ~ef iniert sind und 
X2 einen der fdr Re eingangs erwihnten Uber ein Schwef elatom 
mit dem Pyrimido[S,4-d]pyrimidin verknupften Reste darstellt. 

Die Oxidation wird vorzugsweise il'.l einem Losungsmittel oder 
Losungsmittelgemisch, z·.B. in )lasser, Wasser/Pyridin, Aceton, 
Methylenchlorid, Eisessig, .·· Eil!lessig I Acetanhydrid, verdilnnter 
Schwefelsaure oder Trifluoressigslure, je nach dem verwendeten 
OXidationsmittel zweckmiSigerweise bei Temperaturen zwischen 
-so und ioo 0 c durchgefuhrt. 

Zur Herstellung einer entspreehenden Sulfinylverbindung der 
allgemeinen Formel I wird die Oxidl!ltion zweckmASigerweise mit 
einem Aquivalent des verwendeten OXidationsmittels durchge­
fuhrt, z.B. mit Wasserstoffperoxid in Eisessig, Trifluoressig­
siure oder Am.eisensAure bei o bis 20°C oder in Aceton bei o bis 
60°C, mit einer Persiure wie Perameisensiure in Eisessig oder 
TrifluoressigsAure bei o bis 50°C oder mit m-Chlorperbenzoe­
siure in Methylenchlorid, Chloroform oderDioxan bei -20 bis 
aooc, mit Natriummetaperjodat in w!Srigem Methanol oder Ethanol 
bei -15 bis 25°C, mit Brom in Eisessig _oderwlkiger Essigsaure 
gegebenenfalls in GegenwaJ:'t einer schwachen Base.wie Natrium­
acetat, mit N-Bromsuccinimid in Ethanol, mit tert.Butylhypo­
chlorit in Methanol bei -80 bis .-30°C, mit Jodbenzodichlorid in 
wASrigem Pyridin bei o bis 50°C, mit Salpeters&ure in Eisessig 
bei o bis 20°c, mit Chromsaure in Eisessig oder in Aceton bei O 
bis 20°c und mit sulfurylchlorid in Methylenchlorid bei -70°C, 
der hierbei erhaltene Thioether-Chlor-Komplex wird 
zweckmABigerweise mit waBrigem Ethanol hydrolysiert. 
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.. 

zur Herstellung einer Sulfonylverbindung der allgemeinen Formel 

I wird die Oxidation ausgehend von einer entsprechenden 

Sulfinylverbindung zweckmaSigerweise mit einem oder mehr 

Aquivalenten des verwendeten Oxidationsmittels oder ausgehend 

von einer entsprechenden Sulfenylv~rbindung zweckmaSigerweise 

mit zwei oder mehr Aquivalenten des verwendeten Oxidationsmit­

tels durchgefiihrt, z.B. mit Wasserstoffperoxid in Eisessig/­

Acetanhydrid, 'l'rifluoressigsiure oder in Ameisensaure bei 20 

bis l00°C oder in Aceton bei o bis 60°C, mit einer Persaure wie 

Perameisensiure oder m-Chlorperbenzoesaure in Bisessig, 

Trifluoressigsaure, Methylenchlorid oder Chloroform bei Tempe­

raturen zwischen o und 60°C, mit Salpetersaure in Eisessig bei 

o bis 20°c, mit Chromsaure oder Kaliumpermanganat in Bisessig, 

wasser/Schwefelsaure oder in Aceton bei O bis 20°c. 

zur Hersteliung von Gemischen aus einer Sulf inyl- und Sul­

fonylverbindung der allgemeinen Formal I wird die Oxidation 

ausgehend von einer entsprechenden Sulfenylverbindung vorzugs­

weise in Metbylenchlorid durch Behandlung mit einer entspre­

chenden Menge von m-Chlorperbenzoeslure bei Temperaturen zwi­

schen 20°c und der RdckfluStemperatur des Reaktionsgemisches 

durchgefdhrt. 

d) Zur Berstellung einer Verbindung der allgemeinen Formel I, 

in der Re ein Wasserstoffatom darstellt: 

Enthalogenierung einer Verbindung der allgemeinen Formel 

, (VII) 

in der 
Ra und Rb w:i.e eingangs def iniert sind, 
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Z3 und Z4, die gleich oder verschieden sein konnen, jeweils ein 
Halogenatom wie ein Chlor- oder Bromatom darstellen. 

Die Bnthalogenierung wird mit Jodwasserstoffsaure und Diphos­
phortetrajodid, wobei die Jodwasserstoffsiure gleichzeitig als 

'LOsungsmittel dienen.kann, bei Temperaturen zwischen 20 und 
100°C, vorzugsweise bei S0,°C, und durch arischlie&endes Erhitzen 
mit einem Hydrierungskatalysator wie Palladium/Koble in einem 
geeigneten Losungsmittel wie Dioxan, Bssigester oder 
Ethylglycoldiethyletlier auf 70 bis 12s 0 c, vorzugsweise auf die 
RuckfluStemperatur des verwendeten Losungsmittels, durchge­
fuhrt. 

Erhilt man erfindungsgemiB eine Verbindung der allgemeinen 
Formel.I, die eine Amino-, Alkylamino- oder Iminogruppe ent­
hllt, so kann diese mittels Acylierung oder Sulfonylierung in 
eine entsprechende Aeyl- oder Sulfonylverbindung der allge­
meinen Fortnel I ilbergefillirt werden oder 

eine Verbindung der allgemeinen Formel I, die eine Amino-, 
Alkylamino- oder Iminogruppe enthl.lt, so kann diese mittels 
Alkylierung oder reduktiver Alkylierung in eine entsprechende 
Alkylverbindung der allgemeinen Formel I ilbergefQhrt werden 
oder 

eine Verbindung der allgemeinen Formel I, die eine Carboxy­
gruppe enthl.lt, so kann diese mittels Veresterung in einen 
entsprechenden Ester der allgem.einen Formel I Ubergefilhrt 
werden oder 

eine Verbindung der allgemeinen Forinel I, die eine Carboxy­
oder Estergruppe enthAlt, so kann diese mittels Amidierung in 
·ein entsprechendes Amid der allgemeinen Formel I dbergefdhrt 
werden oder 

eine Verbindung der allgemeinen Formel I, die eine primire oder 
sekundire Hydroxygruppe enthAlt, so kann diese mittels 

•· 
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Oxidation in eine entsprechende Carbonylverbindung der allge­
meinen Formel I iibergefiihrt werden. , 

Die nachtragliche Veresterung wird gegebenenfalls in einem 
Losungsmittel oder Losungsmittelgemisch wie Methylenchlorid, 
Dimethylformamid, Benzol, Toluol, Chlorbenzol, Tetrahydrofuran, 
Benzol/Tetrahydrofuran oder Oioxan oder besonders vorteilhaft 
in einem entsprechenden Alkohol ge~ebenenf alls in Gegenwart 
einer Saure wie Salzsiure oder in Gegenwart eines 
wasserentziehenden Mittels, z.B. in Gegenwart von Chlor­
ameisensaureisobutylester, Thionylchlorid, Trimethylchlorsilan, 
Schwefelsiure, Methansulfonsaure, p-Toluolsulfonsiure, 
Phosphortrichlorid, Phosphorpentoxid, N,N 1 -Dicyclohexylcar­
bodiimid, N,N 1 -Dicyclobexylcarbodi~mid/N-Hydroxysuccinimid oder 
1-Hydroxy-benztriazol und gegebenenfalls zusltzlich in 
Gegenwart von 4-Dimethylamino-pyri~in, N,N'-Carbonyldiimidazol 
oder Triphenyl-phosphin/Tetracblorkohlenstoff, zweck­
maBigerweise bei Temperaturen zwis~hen O und 150°C, .vorzugs­
weise bei Temperaturen zwischen 0 und 80°C, durchgefiihrt. 

Die nachtr&gliche Acylierung oder SUlfonylierung wird gegebe­
nenfalls in einem LOsungsmittel o~r LOsungsmittelgemisch wie 
Methylenchlorid, Dimethylfo:rmamid, Benzol, Toluol, Chlorbenzol, 
Tetrahydrofuran, Benzol/Tetrahydrofuran oder Dioxan mit einem 
entsprechenden Acyl- oder Sulfonylderivat gegebenenfalls in 
Gegenwart einer tertilren organischen Base oder in Gegenwart 
einer anorganiscnen Base oder in Gegenwart eines wasser­
entziehenden Mittels, z.B. in Gegenwart von Chlorameisensaure­
isobutylester, Thionylchlorid, Trimethylchlorsilan, Schwefel­
slure, Met~nsulfonsiure, p-Toluo~sulfonsAure, Phosphortri­
chlorid, Phosphorpentoxid, N,N'-Dicyclohexylcarbodiimid, 
N,N 1 -Dicyclohe:x:ylcarbodiimid/N-Hydroxysuccinimid oder 
1-Hydroxy-benztriazol und gegeben~falls zusAtzlich in Gegen­
wart von 4-Dimethylamino-pyridin, N,N 1 -Carbonyldiimidazol oder 
Triphenylphosphin/Tetrachlorkohlenetoff, zweckmiSigerweise bei 
Temperaturen zwischen O und 1S0°C,.vorzugsweise bei Tempera­
turen zwischen O und 80°C, durchgef~hrt. 
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Die nachtragliche Alkylierung wird gegebenenf alls in einem 
LOsungsmittel oder LOsungsmittelgemisch wie Methylenchlorid, 
Dimethylformamid, Benzol, Toluol, Chlorbenzol, Tetrahydrofuran, 
Benzol/Tetrahydrofuran Oder Dioxan mit einem Alkylierungsmittel 
wie einem·entsprechenden Halogenid oder·sulfonslureester, z.B. 
mit Methyljodid, Bthylbromid, Dimethylsulfat oder . . 

Benzylchlorid, gegebenenfalls in Gegenwart einer tertiaren 
organischen Base oder in Gegenwart eine~ anorganis.chen Base 
zweckmA8igerweise bei Temperaturen zwisch~n o und.iso 0 c, 
vorzugsweise bei Temperaturen zwischen o und 100°c, durchge­
fuhrt. 

Die nachtrigliche reduktive Alkylierung wird mit einer ent­
sprechenden Carbonylverbindung wie Formaldehyd, Acetaldehyd, 
Propionaldehyd, Aceton oder Butyraldehyd in c;egenwart eines 
komplexen Metallhydrids wie Natriumborhydrid, Lithiumborhydrid 
oder Natriumcyanoborhydrid zweckml.Sigerweise bei ein~m pH-Wert 
von 6-7 und bei Raumtelliperatur oder in Gegenwart eines Hydrie­
rungskatalysators, z.B. mit Wasserstoff in Gegenwart von Pal­
ladium/Koble, bei einem Wasserstoffdruck van 1 bis S bar durch­
gefiihrt. Die Methylierung wird jedoch vorzugsweise in Gegenwart 
von AmeisensAure als Reduktionsmittel bei ·erhOhten Tempera­
turen, z.B. bei Temperaturen zwischeri 60 und l20°C, durchge­
fiihrt. 

Die nachtrlgliche Amidierung wird durch tJmsetzung eines ent­
sprechenden reaktionsflhigen carbonsAurederivates mit einem 
entsprechenden Amin gegebenenfalls in einem L6sungsmittel oder 
LOsungsmittelgemisch wie Methylenchlorid, ··Dimethylformamid1 
Benzol, Toluol, Chlorbenzol, Tetrahydrofuran, Benzol/Tetra­
hydrofuran oder Dioxan, wobei das eingesetzte Amin gleichzeitig 
als LOsungsmittel dienen kann, gegebenenfalls in Gegenwart 
einer tertiiren organischen Base oder in Gegenwait einer 
anorganischen Base oder mit einer entsprechenden Carbonsaure in 
Gegenwart eines wasserentziehenden Mittel·s, z.B. in Gegenwart 
von Chlorameisensiureisobutylester, Thionylchlorid, 
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Trimethylchlorsilan, Schwefelsiure, Methansulfonsaure, p-To­
luolsulfonsiure, Phosphortrichlorid, Phosphorpentoxid, N,N'-Di­
cyclohexylcarbodiimid, N,N'-Dicyclohexylcarbodiimid/N-Hy­
droxysuccinimid oder 1-Hydroxy-benztriazol und gegebenenfalls 
zusatzlich in Gegenwart von 4-Dimethylamino-pyridin, N,N'-Car-

"' bonyldiimidazol oder Triphenylphosphin/Tetrachlorkohlenstoff, 
zweckmaBige?:Weise bei Temperaturen zwischen O und 1so0 c, vor­
zugsweise bei Temperaturen zwischen 0 und 80°C, durchgef~hrt. 

Die nachtrigliche oxidation wird gegebenenfalls in einem LO­
sungsmittel wie Methylenchlorid, Wasser, Dimethylformamid, 
Benzel, Chlorbenzol, Tetrahydrofur~n oder Dioxan mit einem 
Oxidationsmittel wie ChromschwefelsAure, Chromtrioxid und 
Pyridin, Pyridiniumdichromat, Pyridiniumchlorochromat, Oxal­
ylchlorid/Dimethylsulfoxid/Triethylamin, Tetra-n-propylper­
ruthenat/N-Methylmorpholin-N-oxid oder Rutheniumtrichlorid/­
Natriummetaperiodat zweckm&Sigerweise bei Temperaturen zwischen 

-
-80 und 1oo•c, vorzugsweise bei Tem.-peraturen zwischen -eo 0 c und 
Raumtemperatur, durchgefiihrt. 

Bei den vorstehend beschriebenen 0msetzungen·konnen gegebenen­
falls vorhandene reaktive Gruppen wie Hydroxy-, Carboxy-, 
Phosphono-, 0-Alkyl-phosphono-, Amino-, Alkylamino- oder 
Iminogruppen wihrend der Umsetz~ng durch ubliche Schutzgruppen 
gesch~tzt werden, welche nach der Umsetzung wieder abgespalten 
werden. 

Beispielsweise kommt als Schutzrest f Qr eine Hydroxygruppe die 
Trimethylsilyl-, Acetyl-, Benzoyl-. Methyl-, Ethyl-, tert.Bu­
tyl-, Trityl-, Benzyl- oder Tetrahy~ropyranylgruppe, 

als Schutzreste fur eine Carboxygruppe die Trimethylsilyl-, 
Methyl-, Ethyl-, tert.Butyl-, Benzy~- oder Tetrahydropy­
ranylgruppe, 
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als Schutzreste fur eine Phosphor.iogruppe eine Alkylgruppe wie 
die Methyl-, Ethyl-, Isopropyl- oder n-Butylgruppe, die Phenyl­
oder Benzylgruppe, 

als SchutzrestEi fur eine Amino-, Alkylaminq- oder, Iminogruppe 
die Formyl·-, Acetyl""'_, Trifluoracetyl~, Stho~carbonyl~, 
tert.-Butoxycarbonyl-, BenzyloxycarlJ9nyl-, Benzyl-, Meth­
oxybenzyl- oder 2,4-DimethoXybenzylgruppe. und filr die Amino­
gruppe zusitzlich die PhthalylgruPP,;e und 

als Schutzreste fO.r das S~ickstoffatom ~iner 1-Aza-bicyclo­
alkylgruppe wie der Chinuclidinylgruppe die Benzylgruppe oder 
Boran in Betracht. 

Die gegebenenfalls a~schlieSende Absp~ltung eines verwendeten 
. . ·.. · .. · ... · .· : .. 

Schutzrestes erfolgt beispielsweise hyd;'olytischin einem 
wcissrigen L6sungsmittel, z.B. in Wasser, Isopropanol/Wasser, 
Ess:i.gsiure/Wa.sser, T~trahydrofuran/Wass~~ ode:r: .. Dioxan/Wasser, 
in Gegenwart einer Siure wie Trifluoressigsiure, SalzsAure oder 
Schwefelsiure oder in Gegenwart einer Alkalibase wie Natrium­
hydroxid oder Kaliuliihydroxid c_xler aprotisch,. z. B .. in Gegenwart 
von Jodtrimethylsilan, bei Telllperaturen zwischen o und 120°C, 
vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 10 und l0.0°C. 

Die Abspaltung eines Benzyl~, Methoxybenzyi- od~r Benzyloxy­
carbonylrestes erfolgt jedoch beispielsweise hydrogenolytisch, 
z.B. mit Wasserstoff in Gegenwart eines _Katalysators wie Pal­
ladium/Koble in einem geeigneten L6sungsmittel wie Methanol, 
Ethanol, Essigsaureethylester oder Eisessig gegebenenfalls 

.unter Zusatz ~iner Slure·wie Sal~siurebei· Temperaturen·zwi­
schen o und 100°c, vorzugsweise jedoch bei Raumtemperaturen 

. . : : 

zwischen·20 und 60°C, und bei einem Wasserstoffdruck von 1 bis 
7 bar, vorzugsweise jedoch von 3 bis S bar. Die Abspaltung 
eines 2,4-Dimethoxybenzylrestes erfolgt jedoch vorzugsweise in 
Trifluoressigsaure in Gegenwart von Anisol. 
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Die Abspaltung eines tert.-Butyl- 9der tert.-Butyloxycar­
bonylrestes erfolgt vorzugsweise durch Behandlung mit einer 

. -.1' 

Siure wie Trifluoressigsiure oder Salzsaure oder durch Behand-
lung mit Jodtrimethylsilan gegebenenfalls unter Verwendung 
eines Losungsmittels wie Methylenchlorid, Dioxan, Methanol oder 
Diethylether. 

Die Abspaltung eines Trifluoracetyl_restes erfolgt vorzugsweise 
durch Beha~dlung mit einer Siure wie Salzsaure gegebenenfalls 
in Gege~wart eines L6sungsmittels wie Essigsaure bei Tempera­
turen zwis~~en 50 und 120°C oder durch Behandlung mit Natron­
lauge gegebenenfalls in Gegenwart eines Losungsmittels wie 

·•. ~I': 

Tetrahydrofuran bei Temperaturen zwischen o und S0°C. 

Die Abspaltung eines Phthalylreste- erfolgt vorzugsweise in 
Gegenwart VC)n ~ydrazin oder eines primlren Amins wie Methyl-.. 
amin, Ethy~~in oder n-Butylamin in einem Losungsmittel wie 
Methan0l ;, ~thanol, Isopropanol, Toluol/Wasser oder Dioxan bei 

~ ' . ' 

Temperaturen zwischen 20 und S0°C •. 
. ~ ~ ~ i"} •• . 

Die Spaltung des JComplexes einer l_-Aza-bicycloalkylgruppe wie 
der Chinucli~~ny~gruppe mit Boran e~folgt vorZl1gsweise durch 
Behandlung mit einer s&ure wie Salz~iure und gegebenenf alls in 
Gegenwart eines.Losungsmittels wie Methanol, Ethanol, Essig­
sAure oder Dioxan bei Temperaturen zwischen 0°C und der Siede-. . ~ 

temperatur des lleaktionsgemi•ches. Bei dieser Omsetzung kann 
eine gegebenenfalls vorhandene Estergruppe gleichzeitig in die 
entsprec~ende Carbo~ppe llbergef~rt werden. 

Die Spaltung. nur eines Alkylrestes von einer 0,0.1 -Dialkyl­
phosphonog:~pp_e erfolgt beispielsw,ise mit Natriumiodid in 
einem ~s~a~~ttel wie Aceton, E~hyl-methylketon~ Acetonitril 
oder Di~t~U.qmamid bei Temperaturen zwischen 40 und 150°C, 

vorzugslo(~+'• j~ch bei Temperatu~en zwischen 60 und 100°c. 

Die Abspa~~~ng ):>eider Alkylreste von einer 0,0'-Dialkyl-phos­
pbonogruppe erfolgt beispielsweise mit Jodtrimethylsilan, 
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Bromtrimethylsilan oder Chlortrimethylsilan/Natriurniodid in 
. .· . 

einem Losungsmittel wie Methylchlorid, Chloroform oder Aceto-
nitril bei Temperaturen zwischen 0°C,und der Siedetemperatur 
des Reaktionsgemisches, vorzu9sweise jedoch bei Temperaturen 
zwischen 20 und 60°C. 

Ferner k~nnen die erhaltenen Verbindungen der a~lgemeinen For­
mel I, wie bereits eingarigs erwabnt wurde, .in ihre Enantiomeren 
und/oder Diastereomeren·aufgetrennt werden.'so k6nnen bei­
spielsweise cis-/trans-Gemische in i~e cis~·u~d.trans-Isomere, 
1.tnd Verbindungen mitmindestens einem opti~ch aktiven 
Kohlenstoffatom in ihre Enantiomeren ~ufgetrennt w~rden. 

so lassen sich beispielsweise die erhaltenen cis-/trans-Ge­
mische durch Chromatographie in ihre ·cis- und trans-Isomeren, 
die erhaltenen Verbindungen der allgemeinen Formel I, welche in 

.. . . . 'i"-. 

Racematen auftreten, nach an sich bekannten Methoden (siehe 
Allinger N. L~ und Eliel E. · L. 'in "Topics in ster~~che~istryn, 
Vol. 6, Wiley Interscience~ 1971)) in-.·ihre. optlschen Antipoden 

und Verbindungen der allgemeinen Formel I mit mindestens 2 
asymmetrischen Kohlenstoffatomen· auf.Grund ihrer physikalisch-

' ' ' 

chemischen unterschiede nach an sich bekannten Methoden, z.B. 
durch Chromatographie und/oder fraktionierte Kristallisation, 
in ihre Diastereomeren auftrennell, die, falls sie in r~cemi­
seher Form.anfallen, anschlieSend wie oben erwlhnt in die 

Enantiomeren getrennt werden kOnnen. 

Die Enantiomerentrennung erfolgtvorzugs'Weise durch Siulen­
trennung an chiralen Phasen oder durch Umkristallisieren aus 
einem optischaktiven L6silngsmittel' odE!r'd\!rch·t1msetzen mit 

' ' 

einer, mit derracemischen verbindU?lg Salze oder Derivate wie 
z.B. Ester oder Amide bildenden optisch aktiven Substanz, ins­
besondere SAuren und ihre aktivierteri Oerivate oder Alkohole, 
und Trennen des auf diese Weise erhaltenen diastereomeren 
Salzgemisches oder Derivates, z.B. auf Grund von verschiedenen 
Loslichkeiten, wobei aus den reinen diastere0meren Salzen oder 
Derivaten die freien Antipoden durch Ein'.wirktlnggeeigneter 
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Mittel freigesetzt werden konnen. Besonders gebriuchliche, 
' optisch aktive Siuren sind z.B. die_D- und L-Formen von Wein-

siure oder Dibenzoylweinsiure, Di-o-Tolylweinsaure, Apfelsaure, 
Mandelsiure, Camphersulfonsiure, Glutaminsiure, Asparaginsaure 
oder Chinasiure. Als optisch aktiver Alkohol kommt bei­
spielsweise (+)- oder (-)-Menthol und als optisch aktiver 
Acylrest in Amiden beispielsweise (+)-oder (-)-Menthyloxycar­
bonyl in Betracht. 

Desweiteren konnen die er~altenen Verbindungen der Fortnel I in 
ihre Salze, insbesondere fur die pharmazeutische Anwendung in 
ihre physiologisch vertraglichen Satze mit anorganischen oder 
organischen Siuren, Ubergefiihrt werden. Als Si.uren kommen 
hierfur beispielsweise Salzsiure, Bromwasserstoffsaure, Schwe­
felsiure, Phosphorsi.ure, Fumarsi.ure,_ Bernsteinsaure, Milch­
saure, Zitronenslure, Weinsiure oder Maleinsi.ure in Betracht. 

AuSerdem lassen sich die so erhalt~'n neuen Verbindungen der 
Formel I, falls diese eine Carboxy~, Phosphono-, o-Alkyl­
phosphono-, Sulfo- oder 5-Tetrazolylgruppe enthalten, ge­
wO.nschtenfalls anschlieSend in ihre Salze mit anorganischen 
oder organischen Basen, insbesondere fdr die pharmazeutische 
Anwendung in ihre physiologisch vertr4glichen Salze, O.ber­
f\ihren. Als Basen kommen hierbei be_fspielsweise Natrium­
hydroxid, JCa.liumllydroxid, Arginin, <:rclohexylamin, Ethanolamin, 
Diethanolamin und Triethanolamin in Setracht. 

Die als Ausg~~atoffe verwendeten ~~rbindungen der allgemeinen ... .-

Formeln II bis V sind teilweise lit~raturbekannt oder man 
erhllt diese nach an sich literaturbekannten Verfahren (siehe 

•:. 

Beispiele I b~s XVII). 

Wie bereits eingangs erwihnt, weisen die erfindungsgemlSen 
Verbindungen der allgemeinen Formel_I und ihre physiologisch 
vertrAglichen Salze wertvolle pha~~ologische Eigenschaften 
auf, insbesondere eine spezifische Bemmwirkung auf die durch 

. ' . : 

den Epidermal Growth Factor-Rezeptor {BGF-R) vermittelte Si-
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gnaltransduktion, wobei diese beispiels~eie:;e durch eine Inhi­
bition der.Ligandenbindung, der Rezeptordimerisi~rung oder der 

Tyrosinkinase selbst bewirkt werc:ien kann. AuSerdem ist es me>g­
lich, das·die Signaliibertragung an weiter abwartsliegenden Kom­
ponenten blockiert wird. 

Die biologischen Eigenschaf ten der neuen Verb~ndungen wurden 
wie folgt gepriift: 

Die Hemnmng der EGF-R vermit.telten SignalObertraSJU?lg kann z .B. 

mit Zellen nachgewiesen werden, die humanen EGF-R exprimieren 
und·deren Oberleben und Proliferation von Stimulierungdurch 
EGF bzw. TGF-alpha abhbgt .. Hi~J:: wUfd.e :~in~ Interleukin-J- CIL-
3) abh4ngige Zellinieinurinen.Ursprungs verwendet, die derart 
genetisch verAndert'wurde, da&sie·f~ti~neilen humanen EGF-R 
eXprimiert. Die Proliferation di.eser F/L.:.HEic g~nannten Zellen 
kann daher entweder durch murines IL-3 oder durch EGF stimu­
liert werden (siehe von Rilden, T.· et al. in EMBO J. 1, 2749-
2756 (1988) und Pierce, J. H. et al. in Science .2.3.1, 628-631 
(1988)) • 

. . - . 

Als Ausgangsmaterial fO.r die F/i.:..;EIERc Zellen diente die Zell-
. . . . - . . 

linie FDC-P1, deren Herstellung von DeXter, T. M. et al. in J. 
Exj>. Med. 15.L. 1036-1047 (1980) 'beschrieben taurde. Alternativ 
k6nnen aber auch andere ·wachstumsfaktor_-abhAngige. Zellen ver­

wendet werden (siehe beispielsw~ise Pierce, J. H. et al. in 
Science .2.J..9., 628-631 (1988), Shibuya, H. et al. in Cell .2.Q., 57-

67 (1992) und Alexander, w. s. et al. in BMBO J • .1Q, 3683-3691 
(1991)). zur EXpression der.humanen EGF-R cDNA (siehe Ullrich, 

A. et al. in Nature· Jil,·· 418-425 (1984)) ·_wrden rekooabinante 
Retroviren verwendet, wie in von Riiden, .· T. et al. , EMBO J. 1, 

2749-2756 (1988) beschrieben, mit dem tJnterschied, daS zur Ex­
pression der EGF-R cDNA der retrovirale ... Vektor LXSN (siehe Mil­
ler, A. D. et al. in BioTechniques 1,~ 980':"990 fagsg)) einge­
setzt wurd.e und als Verpackungszelle die Linie GP+BS6 (siehe 
Markowitz, D. et al. in J. Virol. ,il, 1120~1124. (1988)) diente. 
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Der Test wurde wie folgt durchgefiihrt: 

F/L-HERc Zellen wurden in RPMI/1640 Medium (BioWhittaker}, 
supplementiert mit 10 % foetalem Rinderserum (FCS, Boehringer 

Mannheim), 2 mM Gl~tamin (BioWhittaker), Standardantibiotika 
und 20 ng/~l humanem EGF (Promega}, bei 37°C und 5% C02 kulti­
viert. zur Untersuchung der inhibitorischen Aktivitat der er­
findungsgemASen Verbindungen wurden 1,s x io4 Zellen pro Ver­
tiefung in Triplikaten in 96-Loch-Platten in obigem Medium 
(200~1) kultiviert, wobei die Proliferation der Zellen entweder 
mit EGF {20 ng/ml) oder murinem IL-3 stimuliert wurde. Als 
Quelle fur IL-3 dienten Kulturl'iberstinde der Zellinie X63/0 

mIL-3 (siehe Xarasuyama, H. et al.~n Bur. J. Immun~l. l.A1 97-

104 {1988}). Die erfindungsgemiBen Verbindungen wurden in 100% 

Dimethylsulfoxid (DMSO} gel5st und in verschiedenen Verdunnun­
gen den Kulturen zugefdgt, wobei die maximale DMSO Konzentra-

.. 
tion 1% betrug. Die Kulturen wurden f~r 48 Stunden bei 37°C in-
kubiert. 

Zur Bestimmung der inhibitorischen.Aktivitit der erfindungs­
gemiSen Verbindungen wurde die relative Zellzahl mit dem Cell 
Titer 96'l'M AC2ueous Non-Radioactive Cell Proliferation Assay 
(Promega) in O.D. Einheiten gemessen. Die relative Zellzahl 
wurde in Prozent der Kontrolle (F/LBERc Zellen ohne Inhibitor) 
berechnet und die Wirkstoffkonzentration, die die Proliferation 
der Zellen zu 50% hetmnt (IC50), a.bgeleitet. Hierbei wurden 
folgende Ergebnisse erhalten: 
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Hemmung der EGF-ab- Hemmung der IL-3-ab-
Verbindung hangigen Prolife- hingigen Proliferation 

(Beispiel Nr.) ration lCso [µM] 

ICso [µM] 

1(3) 2,5 >10 

l(S) 1,0 >10 

1(6) 0,005 >10 

1(10) .0, 5 >l.0 

1(13) 0,3 >10 

1(17) 0,04 > 3 .. 

1(19) 0,~5 >10 

1(23) 0,025 > 3 

1(58} 0,02 > 3 

1"(62) 0,040 > 1 

1 (72). 0,003' > 3 

1(108) 0,050 >10 

1(109) 0,015 10 

1(110) 0,002 >10 

3 (S) 0,05 >'3 

3 (18) 0,05 > 3 

3 (19) 0,015 > 3 

3 (45) 0,020 > 1 

4 (1) 2 >10 

1 (129) 0.008 >20 

1(183) 0.005 >20 

1(204) 0.0008 >10 

1(134) 0.013 >10 

1(207) 0.002 >10 

1(201) 0.032 >10 

l (61) 0.032 9 

l.(140) o.oos >10 

1(170) 0.015 >10 

1(197) 0.9 10 

1(193) 0.004 10 
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Die erf indungsgemiBen Verbindungen inhibieren auch die EGF­
stimulierte Proliferation der menscblichen Tumorzellinie KB, 

die von einem oralen epidermoiden ~arzinom stammt und den EGF­
Rezeptor Uberexprimiert (z.B. Aboud-Pirak,· E. et al, J. Natl. 
Cancer. Inst. B.Q., 1605-11 (1988)). KB-Zellen (bezogen von ATCC) 
wurden in DMEM (BioWhittaker) in Anwesenbeit von 10% FCS (Boeh­
ringer Mannheim), SOµM beta-Mercaptoethanol und Standardanti­
biotika passagiert. Als Indikator fur die EGF/TGF-alpha-sti­
mulierte Zellproliferation wurde die EGF-induzierte DNA-Syn­
these durch Messung des Einbaus radioaktiv markierten Thymidins 

bestimmt. Oazu wurden die Zellen zweimal gewaschen und 1500 
Zellen pro Vertiefung einer 96-Loch-Platte in 200µ1 IMDM (Bio­
Whittaker) obne Serum in Anwesenheit von SOµM beta-Mercapto­
ethanol, Standardantibiotika, TGP-alpha (lOng/ml] oder EGF 
[20ng/ml] und von verschiedenen Konzentrationen der erf indungs-
gemASen Substanzen ausplattiert (Triplikate, maximale DMSO-Kon­
zentration it, siehe Proliferations-Test mit F/L-HERc-Zellen}. 
Nach 60 Stunden wurde fdr etwa 16 - 18h (3HJ-Thymidin (O.lµCi 
in 10µ1) zugegeben. Die anschlieBende Messung des Thymidin-Ein­
baus ergab f~r die Verbindungen 2, 6, 17, 18 1 19, 72, 83, 93, 

95, 96 und 104 des Beispiels 1 IC50-Werte von 0.1 - 1 µM fur 
die Hemmung der EGP/TGF-alpha-stimlilierten KB-Zell-Prolifera­

tion. 

Die erf indungsgemi&!n Verbindungen der allgemeinen Formel I 
hemmen sorriit'die Signaltransduktion durch 'l'yrosinkinasen, wie 
am Beispiel des 'humanen EGF-Rezeptors gezeigt wurde, und sind 
daher n~tzlich zur Behandlung pathopbysiologischer Prozesse, 
die durch ~~rfunktion von Tyrosinkinasen hervorgerufen werden. 
Das sind z.B. banigne oder maligne TUmoren, insbesondere 
Tumoren epithe~ialen und neuroepitbelialen Ursprungs, Metasta­
sierung sowie die abnorme Proliferation vaskulirer Endothel­
zellen (Neoangiogenese). 

AuSerdem k6nnen die Verbindungen d.er allgemeinen Fortnel I und 
deren physiologisch vertrAglichen Salze zur Behandlung anderer 
Krankheiten verwendet werden, die durch aberrante Funktion von 
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Tyrosinkinasen verursacht werden, wie z.B. epidermaler Hyper­
proliferation (Psoriasis), inflammatorischer Prozesse, Erkran­
kungen des Immunsystems, Hyperproliferation himatopoetischer 
Zellen etc .. 

·Auf Grund ihrer biologischen Ei.ge:rischaften konnen die erfin­
dungsgemiSen ~erbindungen allein oder i~. ~ombi~ation mit an­
deren pharmakologisch wirksamen Verbi_ndungen angewendet werden, 
beispielsweise in der Tumortherapie in Monotherapie oder in . . ,·.. ~ . . 

Kombination mit anderen Anti-Tumor Therapeutika, beispielsweise 
in Kombinationmit Topoisomerase-Inhibitoren (z.B. Etoposide), 
Mitoseinhibitoren (z.B. Vinbla~tin),.mit Nukleinsauren intera­
gierenden Verbindungen (z.B. cis-Platin, Cyclophosphamid, Adri­
amycin), Hormon-Antagonisten ·(z.B. Tamoxifen), Inhibitoren me­
tabolischer Prozesse (z.B. 5-ro etc.}, Zytokinen (z.B. Inter­
feronen), AntikOrperri etc. Diese Kombinationen kOnnen entweder 
simultan oder sequentiell verabreicht werden. 

Bei der pharmazeutischen Anwendung werden die erfi~dungsgemiSen 
Verbindungen in. der Regel bei warmbldtigen ~irbeltieren, insbe­
sondere beim Menschen, in Dosierungen_von 0,01-100 mg/kg Kor­
pergewicht, vorzugsweise bei 0,1-15 mg/kg verwendet. Zur Ver­
abreichung werden diese mit einem oder mehreren dblic:hen iner­
ten Tragerstoffen und/oder Verdllnnungsmitteln, .z.B. mit Mais­
starke, Milc:hzuc:ker, Rohrzucker, mikrokristalliner Zellulose, 
Magnesiumstearat, Polyvinylpyrrolidon, ZitronensAure, NeinsAu­
re, Wasser, Wasser/Athanol, Wasser/Glycerin, Wasser/Sorbit, 
Wasser /Polylthylenglykol, Propylenglyko_l, Stearylalkohol, Carb­
oxymethylc:ellulose oder fetthaltigen Substanze wie Hartfett 
oder deren geeigneten·Gemischen·in Ublichegalenische Zuberei­
tungen wie Tabletten, Dragees, Kapseln, Pulver, Suspensionen, 
LOsungen, Sprays oder Zlpfchen eingearbeitet. 

Die nachfolgenden Beispiele sollen die vorliegende Erf indung 
naher erlAutern ohne diese zu beschrAnken: 
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;eeiapiel I 

4-{(3-Methylphenyl)amino]-2,8-dichlor-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

zu l,O g 2..-4 1 8-Trichlor-pyrimido[S,·4-d)pyrimidin in 20 ml Me­
thylenchlo~id werden bei O bis -10°c 0,45 g 3-Methylanilin und 
0,42 g Triethylamin zugegeben und 1,5 Stunden bei dieser Tem­
peratur ger-Ubrt. AnschlieSend wird,.mit Wasser versetzt, die or­
ganische Pbase abgetrennt, getrocknet und eingeengt. Der Ruck­
stand wird durch Chromatographie dber eine Aluminiumoxid-Saule 
mit Petrolether/Essigester (10:2) gereinigt. 
Ausbeute: o,51 g (39 % der Theorie), 
Schmelzpunkt: 1ao-1a1°c 

Analog Beispiel I werden folgende Verbindungen erhalten: 

(1) 4-[(3-Trifluormethylphenyl)amino]-2,B-dichlor-pyrimido[S,4-
d]pyrimidin 
Rf-Wert: 0,56 lA.luminiumoxid; Petrolether/Essigester - 2:1} 

(2) 4-((3-BrolllPhenyl)amino]-2,8-dichlor-pyrimido[S,4-d]pyri­
midin 
Schmelzpunkt: 2os-2oa 0 c 
Rf-Wert: O,SO (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester = 2:1) 

(3) 4-[(3-Chlorphenyl}amino]-2,8-~chlor-pyrimido[Si4-d]pyri-
mi din 
Rf-Wert: 0,67 {Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester - 2:1) 

(4) 4-(Phenylamino]·2,B-diehlor-pyrimido[S;4-d]pyrimidin 
Rf-Wert: 0,50 {Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester • 2:1) 

.: ' 
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Beispiel II 

4-Hydroxy-6-methylsulfinyl-pyrimido[S,4-d]pyrimidin und 
4~Hydroxy-6-methylsulfonyl-pyrimido[S;4..;dJpyrimidin 

2,0 g 4-Hydroxy-6-methylthio'"'.pyriftl.ido(S,4-dJpyrimidin und a g 
3-Chlorperoxybenzoesiure (Gehalt: so %) werden in so ml Methy­
lenchlorid 3 Stunden kraftig ge~hrt·. Der Niederschlag wird 
abgesaugt, mit Essi~ester gewaschen und getrocknet. 
Ausbeute: 2,2 g, 
Rf-Wert: 0,27 und 0,50 (Kieselgel; Methylenc.hlorid/Essigester/ 

Methanol = 10:4:3) 

Beispiel III 

4-Hydroxy-6-(cyclopropylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

2,2 g eines Gemisches aus 4-Hydroxy"'.'6-methylsulfinyl-pyrimi­
do{S,4-d]pyrimidin und 4-Hydroxy-6-methylsulfonyl-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin werden in 10 ml Cyclopropylamin 3 Stunden 
unter RfickfluS erhitzt. Nach dem Abkiihlen wird eingeengt, der 
Rfickstand wird mit Wasser geriihrt und der Peststoff abgesaugt 
und getrocknet. 
Ausbeute: 1,7 g, 
Schmelzpunkt: >240°C 
Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Methylenchlorid/Essigester/Metha­

nol = 10:4:3) 

Beiepiel IV 

4-Chlor-6-(cyclopropylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

1,7 g 4-Hydroxy-6-(cyclopropylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
werden mit 50 ml Thionylchlorid unter Zusatz von 4 Tropfen Di­
methylformamid 1,5 Stunden unter RQckfluS erhitzt. Das Reakti­
onsgemisch wird eingeengt, mit Methylenchlorid versetzt und 
nochmals eingeengt. Der Rfickstand wird dann zwischen Methylen­
chlorid und einer wASrigen Kaliumcarbonat16sung verteilt. Die 
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waSrige Phase wird noch zweimal mit Methylenchlorid extrahiert 
und die vereinigten organischen Phasen getrocknet und einge­
engt .Das Produkt wird ohne weitere·Reinigung weiter umgesetzt. 
Schmelzpunkt: 135°C (Zers.) 
Rf-Wert: o,53 {Kieselgel; Petrolether/Essigester = 2:1) 

Analog Beispiel IV wird folgende Verbindung erhalten: 

(1) 4-Chlor-6-methylthio-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 90-92°C 
Rf-Wert: 0,63 CKieselgel; Petrolether/Essigester = 7:3) 

Beispiel Y 

S-Amino-2-methylthio-pyrimidin-4-carbonsAure 

131,4 g S·Brom-2-methylthio-pyrimidin-4-carbons~ure, 860 ml 
konz. wASriges Ammoniak und 2,42 g Kupfer(II)sulfat, gelOst in 
34 ml Wasser, werden in einem Bombenrohr 4 Stunden bei 95°C 
geschdttelt. Nach dem Abkuhlen wird der Niederschlag abgesaugt. 
Der Niederschlag wird in GOO ml heiaem Wasser gel6st und die 
Losung liber Aktivkohle filtriert. Das Filtrat wird im Eisbad 
abgekQhlt und mit konzentrierter Salzsiure auf einen pH von 3 

gebracht. Der·:DTiederschlag wird abgesaugt und durch Losen in 
verddnnter Natronlauge und Ausflllen mit Salzsiure gereinigt. 
Ausbeute: 54~6 g (56 % der Theorie), 
Schmelzpunkt~ 187°C 
Rf-Wert: 0,35 (Kieselgel; Essigester/Methanol = 2:1) 

Beisiiel yx. 

4-Hydroxy-6-methylthio-pyrimido[S,4°-d)pyrimidin 
.• 

Methode A: 

25 g 5-Amino-2-methylthio-pyrimidin~4-carbonsaure und 150 ml 
Formamid werden in einem Olbad gerllhrt, wobei innerhalb einer 
halben Stunde die Olbadtemperatur auf 190°C gesteigert wird. Es 



WO 96/07657 PCl/EP9S/03482 

- 75 -

wird noch 1,5 Stund.en bei dieser Temperatur gerilbrt. Dann wird 
das Reaktionsgemisch heiS auf 750 ml eines 0 Eis/Wasser-Gemisches 
gegeben. Nach 2 Stunden wird abgesaug-t, mit Wasser gewaschen 
und getrocknet. 

Methode B: 

Eine Mischung von 69 g S-Amino-2-methylthio-pyrimidin-4-carbon­
siiure, 155 g Formamidinacetat und 300 mlEthoxyethanol wird 2 

Stunden zum Sieden erhitzt. Dann wirddas Reclktionsgemisch auf 
io 0 c abgekG.hlt, mit 250 mll'lasserversetzt und eine Stunde bei 
10°C stehen gelassen. Dann wird abgesaugt, mit Wasser gewaschen 
und getrocknet. 
Ausbeute: 59 g (82 % d. Theorie). 
Schmelzpunkt: >240°C 

Rf·Wert: 0,63 (Kieselgel; Methylenchlorid/Essigester/Metha­
nol = 10:4:3) 

Beispiel VII 

4-Dibenzylamino-cyclohexanon 

1,0 ml Oxalylchloridwer~en in40 ml Methylenchloridgelost und 
auf -60°C abgekdhlt. Man tropft 1,-7 ml Dimethylsulfoxid in 
20 ml Methylenchlorid zu, rillirt noch zwei Minuten -und tropft 
dann langsam 2,95 g 4-N,N-Dibenzylamino-cyclohexanol in 20 ml 
Methylenchlorid hinzu. Nach 15 Minuten werden 7,0 ml Triethyl­
amin zugetropft. Hach weiteren S Minuten wird auf Raumtempera­
tur erwirmt und 12 Stunden gerilhrt. Die Reaktionsmischung wird 

einmal mit je 100 ml Wasser und gesiittigter Natri\lrnchlorid-LO­
sung gewaschen. Nach dem Trocknen -Uber Natriumsulf-at wird das 
Losungsmittel im Rotationsverdampfer abdestilliert und das 

Robprodukt uber eine Xieselgelslule mit Petrolether/Essigester 
(10:3, dann 10:5, dann 10:10) gereinigt. 
Ausbeute: 2,91 g (99 t der Theorie), 
Schmelzpunkt: 63.·64°C 

Beispiel VIII 
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4-Dibenzylamino-l-methyl-cyclohexanol 

In eine LOsung von 10,7 g 4-Dibenzylamino-cyclohexanon in 

200 ml Ether.wird eine L6sung von 1S,l ml 3.o molarem Methyl­

magnesiumbromid in 200 ml Ether getropft. Die Mischung wird 

dann 45 Minuten zum Sieden erhitzt, auf o0 c abgekuhlt und vor­

sichtig mit 300 ml geslttigter Ammoniumchloridl5sung versetzt. 

Die Etherphase wird abgetrennt. mit je 100 ml gesattigter Na­

triumhydrogencarbonat-LOsung und gesittigter Natriumchlorid­

losung gewaschen und Qber Natriums~lfat getrocknet. Nach dem 

Abdestillieren des L6sungsmittels ~~ Rotationsverdampf er wird 

das Rohprodukt ~ber eine Aluminium~xid-Siule mit Petrolether/­

Essigester (i~:1, dann 10:3) gerei~igt; dabei werden die Dia-
"'. 

stereomeren JJetr:ennt . 
gis-Diastereqmer; 

Ausbeute: 3,73 g (33 % der Theorie), 

Schmelzp~t: 91-95°C 

Rf-Wert: 0,52 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester • 10:3) 

trans-piaSt!=Bo?=r• 

Ausbeute: 2,33 g (21 % der Theorie). 

Schmelzpunkt: 111-11s•c 

Rf-Wert: 0,29 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester = 10:3) 

Beispjel IX 

cis-4-Amino-l-methylcyclohexanol 

Eine L6sung von 4,2 g cis-4-Dibenzylamino-methyl-cyclohexanol 

in 30 ml Methanol wird mit 1,5 g Palladium auf Kohle (10 %) 

versetzt unq be! Raumtemperatur urid 3,5 bar hydriert, bis kein 

Wasserstoff mehr aufgenommen wird. Nach Filtration und Ver­

dampfen des ._t.Osungsmittels im RotaF,ionsverdampfer erhAlt man 

2,75 g eines 6ligen Rdckstands, der. ohne weitere Reinigung 

eingesetzt wiX.'d. 
Rf-Wert: 0,06 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester = 10:4) 

Analog Beispiel IX wird folgende Verbindung erhalten: 
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( 1) trans-4 -Amino-1-me.thylcyclohexanol 
Schmelzpunkt: 225-230°C 

PCl'/EP95/03482 

Rf-Wert: 0,13 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester = 10:4) 

Beispiel X 

trans-4-(Hydroxymethyl)-cyclohexylamin . . 

zu 0,9 g Lithiumaluminiumhydrid in_70 mi Tetrallydrofuran wird 
·bei Raumtemperatur i:lnte~ Ruhren ·portio'nsw~ise ~ine Losung von 
1, 4 g trans-4...:Amino-cyclohexanca~bqnsaU.~e.-methylester in 30 ml 

. . .· . -.. 

Tetrahydrofuran getropft. Danach w~rd noch eine Stunde zum Sie-
den erhitzt. Man kiihlt auf 0°C und tropft vorsichtig solange 

:;.· .···.:: ·. . 

10%ige Kalilauge hinzu, bis sich ein wei8er Niederschlag ge~il-
det hat. Man dekantiert und wAscht den Niederschlag viermal 
durch Zugabe von je so ml Te~rahydrofuran und Abdekantieren. 
Die organischen Phasen werden vereiriigt, ~s LOsungsmittel im 
Rotationsverdampf er abdestilliert und der Riickstand an Alumin­
iumoxid mit einem Essigester/Methanol/konz.Ammoniak-Gemisch 
(500:180:1} sAulenchromatographisch gereinigt. 
Schmelzpunkt: 135-139°C 

Ausbeute: 0.99 g (84% der Theorie), 
Rf-Wert: 0,48 (Aluminiumoxid; Bssigester/Methanol/konz.Ammoniak 

= 500:180:1) 

Beispiel XI 

4-Tetrahydropyranon-oxim 

zu einer Mischung von s.2 g Hydroxylamin-hydrochlorid und 4.8 g 
Natriumacetat in so ml Wasser wird bei 60°C unter Rilhren s.o g 
4-Tetrahydropyranon getropft. Nach einer weiteren Stunde bei 
6ooc wird abkuhlen gelassen und die LOsung dreimal mit je so ml 
Ether extrahiert. Dann werden die vereinigten organischen Pha­
sen 'llber Natriumsulfat getrocknet, das Solvens im Rotationsver­
dampfer abdestilliert und der Ruckstand ohne weitere Reinigung 
in die nachste Reakticin eingesetzt. 
Schmelzpunkt: S0-52°C 
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Ausbeute: 4,2 g (74% der Theorie), 
Rf-Wert: 0,30 {Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

Beispiel XII 

4-Amino-tetrahydropyran 

4.2 g 4-Tetrahydropyranon-oxim werden in 100 ml Ethanol gelost 
und naeh Zugabe ~on o.s g Palladium auf Koble (10%) in einer 
Parr-Apparatur _2.S Stunden bei 90°C und 5 bar Wasserstoffdruck 
hydriert. Nacb dem AbkQhlen wird d~s Solvens im Rotationsver­
dampfer abdestilliert und der R~ck~tand ohne weitere Reinigung 
weiter verwendet. 

. . . 
Ausbeute: o.7 g (19%der Theorie) eines farblosen Ois, 
Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Methylenchlorid/Essigester/Methanol -

10:4:2) 

Beispiel XIII 

4-Brom-cyclopropylbenzol 

Zu einer Mischung von 11.8 g Cyclopropylbenzol, 11 g Kaliuma­
cetat und 100 ml Eisessig werden bei S°C 16 g Brom langsam zu­
getropft. Nach 5 Stunden bei s0 c und 2 Stunden bei 10°C wird 
die Mischung auf Eiswasser gegossen und dreimal mit je 100 ml 
Ether extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen werden je 
einmal tnit Natriumthiosulfat-L6sung, Wasser und gesattigter Na­
triumchlorid-~s~ng gewaschen und i;lber Natriumsulfat getrock-

. "; (" . 

net. Das Solvens wird im Rotationsverdampfer abdestilliert und 
der R~ckstand mit Petrolether dber Aluminiumoxid filtriert. Die 
Destillation des Ruckstandes ergibt 6,2 g eines farblosen Ols 
(KP12 = 108 - ll2°C). 
Rf-Wert: 0,65 (Aluminiumoxid ; Petrolether} 
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Beispiel XIY 

4-Brom-2-nitro-cyclopropylbenzol 

zu einer Mischung vo~ 12 g 4-Brom-cyclopropylbenzol und 20 ml 
-konzentrierter Schwefelsaurewird bei o0 c eine Mischung von 
4.3 ml 65%iger Salpetersiure und 5 ml konzentrierter Schwefel-

: ·. 

siure innerhalb 30 Minuten zugege~n._ Da~.w~rd die Mischung 
auf Eiswasser gegossen und dreimal mit je i,oo ml Methylenchlo­
rid extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen werden ilber 

. . . . ·. 

Natriumsulfat getrocknet. Das Solvens wird im Rotationsver-
dampfer abdestilliert und der Ruckstand mit Petroleth,er an 
Aluminiumoxid siulenchromatographisch gereinigt. 
Ausbeute: 3,6 g (2S% der Theorie) eines farblosen Ols, 
Rf-Wert: 0,30 (Aluminiumc>xid ; Petrolether) 

Beispiel XV· 

2-Amino-cyclopropylbenzol 

3,5 g 4-Brom-2-nitro-cyclopropylbenzol werden in 30 ml Ethanol 
gel6st und nach Zugabe von o.-s g Palladium auf Koble (10%) in 
einer Parr-Apparatur 2.5 Stunden bei Raumtemperatur und 5 bar 
Wasserstoffdruck hydriert. Nach dem Abkuhlen wird das Solvens 
im Rotationsverdampfer abdestilliert, der R6ckstand mit 1N Na­

tronlauge alkalisch geste_llt und dreimal mit je so ml Ether 
extrahiert. Die vereinigten organischen Pb~sen werden iiber Na­

triumsulfat getrocknet, das Solvens im Rotationsverdampfer ab­
destilliert und der R~ckstand s&ulenchromatographisch gerei­
nigt. 
Ausbeute: 1,3 g (72t der Theorie) eines farblosen Ols, 
Rf-Wert: 0,43 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1) 
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Beispiel XVI 

2,5-Diamino-benzonitril 

10 g 2-Cyano-4-nitro-anilin werden in so ml Dimethylformamid 
gelOst und nach Zugabe von o.s g Palladium_auf Kohle (10%) in 
einer Parr-Apparatur 2 Stunden bei Raumtemperatur und 3 bar 
Wasserstoffdruck hydriert. Nach dem Abk'llhlen wird filtriert, 
das Solvens im Rotationsverdampfer abdestilliert und der Rftck­
stand ohne weitere Reinigung weiter verwendet. 
Ausbeute: 10,2 g (100% der Theorie) eines braunen, chromatogra­
phisch einheitlichen Ols, 
Rf-Wert: 0,63 {Kieselgel; Methylenchlorid/Essigester/Methanol = 

10:4:2) 

Beispiel XVII 

l,4-Diamino-2,6-dibrom-benzol 

3.0 g 2,6-Dibrom-4-nitro-anilin werden in 150 ml Ethanol, 
150 ml Essigester und 30 ml Dimethylformamid gelOst und nach 
Zugabe von o.s g Platin auf Koble (5%) in einer Parr-Apparatur 
l Stunde bei Raumtemperatur und 1,5 bar Wasserstoffdruck hy­
driert. Nach dem Abkllhlen wird filtriert, das Solvens im Rota­
tionsverdampfer abdestilliert und der R~ckstand sAulenchroma­
tographisch gereinigt. 
Ausbeute: 1,4 g eines farblosen Ols, 
Rf-Wert: 0,47 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 2:1) 

Seispiel XVIII 

3-(N-Benzyloxycarbonyl)amino-tetrahydrofuran 

Eine L6sung von 0,74 g 3-Tetrahydrofuran-carbons&ure, 2 ml 
Trietbylamin und 2,2 g Diphenylphosphorylazid in 10 ml Dioxan 
wird eine Stunde zum Sieden erhitzt. Nach Zugabe von 2,7 g 

Benzylalkohol wird weitere 12 h zum Sieden erhitzt. Nach Ver­
dampfen des Losungsmittels im Rotationsverdampfer wird der 
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Ruckstand durch Chromatographie uber eine Kieselgelsaule mit 
Petrolether/Essigester (10:3) gereinigt. 
Ausbeute: 2,24 g (86 % der Theorie), 
Schmelzpunkt: 54-56°C 

Rf-Wert: 0,53 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

Beispiel XIX 

3-Amino-tetrahydrofuran 

Eine LOsung von 2,2 g 3-(N­

Benzyloxycarbonyl)aminotetrahydrofuran in 30 ml Methanol wird 
mit 0,4 g Palladium auf Koble (10 %) versetzt und bei 
Raumtemperatur und 5 bar hydriert, bis kein Wasserstoff mehr 
aufgenommen wird. Nach Filtration und Verdampfen des 
Losungsmittels im Rotationsverdampfer erhalt man 0,31 g eines 
oligen Ruckstands, der ohne weitere Reinigung eingesetzt wird. 
Ausbeute: 0,31 g (33 % der Theorie), 
Rf-Wert~ 0,45 (Aluminiumoxid; 
Methylenchlorid/Essigester/Methanol = 10:4:3) 

. . 

Massenspektrum: M+ = 87 

Beiapiel XX 

4-(2-Hydroxymethyl-1-pyrrolidinyl)anilin 

Eine LOsung von 1,0 g 1-(4-Nitrophenyl)-2-hydroxymethylpyr­
rolidin in 40 ml Methanol wird mit 0,5 g Palladium auf Kohle 
(5 %) versetzt und bei Raumtemperatur und 5 bar hydriert, bis 
kein Wasserstof f mehr aufgenommen wird. Nach Filtration und 
Verdampfen des L6sungsmittels im Rotationsverdampfer erhalt man 
einen dunkel gefArbten RQckstand, der ohne weitere Reinigung 
eingesetzt wird. 
Ausbeute: 1,1 g (quant.), 

Rf-Wert: 0,81 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol = 10:3) 
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Beispiel XXI 

3-(4-Amino-phenyl)-propions&ure 

Eine Mischung von 155 g 4-Nitro-zimtsiure in l 1 Methanol wird 
mit 15 g Palladium auf Kohle (10 %) und 30 ml Wasser versetzt 

und bei Raumtemperatur und 3 bar hyd.riert, bis kein Wasserstoff 

mehr aufgenommen wird {2 h). Nach Filtration und Verdampfen des 

L6sungsmittels im Rotationsverdampfer wird zur Entf ernung der 

Wasser-Reste zweimal mit je 300 ml Toluol versetzt und das 

L6sungsmittel im Rotationsverdampfer abdestilliert. Man erhalt 

so 132 g (quant.) 3-(4-Amino-pheny~)-propionsaure. 

Schmelzpunkt: 124 - 129°C. 

Beispiel XXII 

3-(trans-4-Acetylamino-cyclohexyl}-propionsiure 

Eine Mischung von 397 g 3-(4-Amino~phenyl)-propionsiure, 125 g 

NaOH und 160 g Raney-Nickel in 5,7 l Wasser wird bei 170°C und 

100 bar bydriert, bis kein Wasserstoff mehr aufgenommen wird 

(30 h) . Nach Filtration und Waschen des Ruckstands mit Wasser 

erhAlt man als Filtrat 6,3 l einer farblosen LOsung, die mit 

einer Losung von 192 g NaOH in 400 ml Wasser und danach 

tropfenweise innerhalb 35 min. mit 454 ml Ace~anhydrid versetzt 

wird. Hach f'llnf Stunden wird vom Niederschlag abfiltriert, das 

Filtrat durch Zugabe konzentrierter Salzsaure auf pH4 gebracht 

und drei Stunden bei o•c gerilhrt. Dann wird abgesaugt, mit 250 

ml Eiswasser ~chgewaschen und bei·_.70°C getrocknet. Man erhilt 
so 216 g 3-(trans-4-Acetylamino-cy~lohexyl)-propionsaure. 

Ausbeute: 216 g (42 ' d. Theorie). 

Schmelzpunkt: 193 - 196°C 
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Beispiel XXIII 

3-(trans-4-Amino-cyclohexyl):..propionsAuremethylester­
hydrochlorid 

.· Eine Mischung .von 185, g 3- (trans-4-Acetylaniiilo-cyclohexyl) -

propionsiure, 500 ml Wasser und 500 ml konz. Salzsi~re wird 68 
h zum Sie"den erhitzt. Dann wird im Rotationsverdampfer zur 
Trockne eingedampft, fllnfmal mi.t je 300 ml ei.nerMethanol/ 
Toluol-2il-Mischung versetzt und jeweils erneut eingedampft. 

. . 

Der Rtlckstand wird mit 450 ml einer ACeton/tert.-Butylmethyl-
ether-1:2-Mischung verrllhrt, abgesaugt und im Vakuum Uber NaOH 
getrocknet. zur Vervollstlndigting der Veresterung wird in 1 1 
Methanol gelOst und unter Eiskuhlung tropfenweise mit so ml 
Thionylchlorid versetzt. Nach 30 min. wird das LOsungsmittel im 
Rotationsverdampfer abdestilliert, der RQcks~and mit 300 ml 
Methanol.versetzt und erneut eingedampft. Der Ruckstand wird 

mit 450 ml einer Aceton/tert.-Butylmethylether-1:2-Mischung 
verrilhrt, abgesaugt und getrocknet. 
Ausbeute: 178 g {92 % d. Theorie}. 
Schmelzpunkt: 196 - 198°C 

Beispiel XXIV 

trans-4-Dibenzylamino-cyclohexanol 

zu einer Mischung von 61 g trans-4~.Ami~o-cyclohexanol, 350 ml 
Wasser, 350 ml Ethanol und 110' g JCaliumcarbonat werden 140 ml 
Benzylbromid zugetropft. Dann wird eine , Stunde zum Si.eden 

erhitzt. abgekdhlt und der kri~talline Niederschlag abgesaugt. 
Der Ruckstand wird in 1,5 1 Cyclohexan aufgenommen, die Mi­
schung aufgekocht, abgekiihlt und abgesaugt .. Nachwaschen mit 
Cyclohexan und Trocknen im Vakuum ergibt 108 g (92 t d. Theo­
rie) trans-4-Dibenzylamino-cyclohexanol. 
Schmelzpunkt: 97 - 99°C 
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Beis.piel XXV 

a-(trans-4-Amin,o~cyclohexyloxy)-essigsiure-tert.-butylester 

zu einer Miscbung von 76 g trans-4-Dibenzylamino-cyclohexanol, 
57 ml m·Bromes•ig&Aure-tert.-butylester, 700 ml Toluol und 2,8 

g Tetrabutylammoniumhydrogensulfat wird bei Raumtemperatur eine 
Losung von 26-i·-9 NaOH in 260 ml Wasser zugetropft. Nach 20 h 

wird die organi-sche Phase abgetrennt, zweimal mit j e 10 o ml 
Wasser und einmal mit ges•ttigter Natriumchlorid-LOsung 
gewaschen, Uber Magnesiumsulfat getrocknet und das L6sungs­
mittel im Rotationsverdampfer abdestilliert. 
Man erbAlt so 116 g eines leicht gelben Feststoffs, der ohne 
weitere Reinigung in 1,5 1 Methanol aufgenommen, mit 20 g 

Palladium auf Kohle (10%) versetzt und bei Raumtemperatur und 5 
bar hydriert wird, bis kein Wasserstof f mehr aufgenommen wird . 
{3 h). Nach Filtration wird das L6sungsmittel im Rotationsver-
dampfer abdestilliert. 
Ausbeute: 68 .g (quant.) eines gelben Ols, das ohne weitere 
Reinigung in·die n&chste Reaktion eingesetzt wird. 

Beispiel XJ.Vl. 

«-(trans-4-Arnino-eyclohexyloxy)-essigsAure-methylester­
hydrochlorid 

59 g des oben erhaltenen Ols werden:in 500 ml Methanol gelost. 
Eine Stunde lang wird bei 0°C HCl-G&s eingeleitet und weitere 
12 h bei Raumtemperatur ger'llllrt. Das t.Osungsmittel wird im 
Rotationsverdampter abdestilliert, der R~ckstand mit Aceton 
verrieben und abgesaugt. Nach dem ~rocknen im Vakuum erhilt man 
34 g (59 % der Theorie) a-(trans-4•Amino-cyclohexyloxy)­
essigsAure-methylester-hydrochlorid als farblose Kristalle. 
Scbmelzpunkti ., 3.57 - l60°C 
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trans-4-Aminomethyl-cyclohexancarbonsauremethylester­
hydrochlorid 

103 g. trans.-.4,..Aminomethyl-cyclohexancarbonel'i.ure· ·werden in 1 l 

Methanol gelost und unter Eiskiihlung mit 49 ml Thionylchlorid 
tropfenweise versetzt. ·Naeh 2·h bei RaU:mtetitperatur wird das 
LOsungsmittel im ~otationsverdampfer abdestilliert, der· 
Rilckstand ~it 300 ml tert.-Butylmethylether verrtihrt, abgesaugt 
und getrocknet. 
Ausbeute: 137 g (quant.). 
Schmelzpunkt: 170 - l72°C 

'Beispiel l 

4-[(3,..Methylphenyl)amino]-6-(cyclohexylamino)-pyrimido­
[5 I 4-d] pyrimidin 

Zu 0,4 g eines Gemisches aus 4-[(3-Methylphenyl)aminol•6-me­
thylsulfinyl-pyrimido{S,4-d]pyrimidin und 4-[(3-Methylphe­
nyl)amino]-6-methylsulfonyl-pyrimido[S,4-d]pyrimidin in 10 ml 
Dioxan werden 1,3 ml Cyclohexylamin gegeben und Uber Nacht bei 

Raumtemperatur geriihrt. Das Reaktionsgemisch wird eingedampft, 
mit Wasser versetzt und der Feststoff abgesaugt .. Das Rohprodukt 
wird durch Chromatographie llber eine Kieselgelsiule mit 
Petrolether/Essigester (2:1) gereinigt. 
Ausbeute: o, 23 g {54 t der Theorie), 
Schmelzpunkt: 16S-167°C 

Rf-Wert: 0,51 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1) 

Ber.: c 68,24 H 6,63 N 25,13 

Gef.: 68,44 6,79 25,0l 

Analog Beispiel 1 werden folgende Verbindungen erhalten: 

(1) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(isobutylamino)-pyrimido­
[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 164-166°C 
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N 27,25 
27,13 

(2) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(iso~ropylamino)-pyrimido 

[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 176-178°C 

Rf-Wert: ~,60 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = l:l) 

Ber.: c 65,29 H 6,16 N 28,55 
Gef.: 65,04 6,17 28,26 

(3) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(1-phenyl-4-piperazinyl)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 190-192°C 

Rf-Wert: 0,43 {Kieselgel; Petroleth,r/Essigester = 2:1) 

Ber.: c 69,50 H 5,83 N 24,67 

Gef.: 69,70 6,01 24,31 

(4} 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(piperidinyl)-pyrimido[S,4-dJ­
pyrimidin 
Schmelzpunkt: ll1-113°C 

Rf-Wert: o,84 (Kieselgel; 
Ber.: c 67,48 H 6,29 

Gef.: 67,51 6,36 

Petrolether/Essigester = 
N 26,23 

26,26 

1~1) 

(5) 4- [ (3-Met,hylp~enyl) amino] -6-methoxy-pyrimido [5, 4-d]pyri­
midin 
Durchfuhrung in Methanol mit Natriummethylat 

Schmelzpunkt: 121-123°C 

Rf-Wert: 0,31 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 2:1) 

Ber.: C 62,91 H 4,90 N 26,~0 

Gef.: 62,90 4,99 26,13 

(6) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-{tert.butylamino)-pyrimido­
ts,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt:.206-208°C 

Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1) 
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N 27,25 
27,12 
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(7) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-G~(2,3,4,5-tetrahydro-1H-3-benz­
azepin-3-yl)-pyrimido{5,4-d]pyrimidin 

·. Schmelzpunkt: l54-156°C 
Rf-Wert: 0,86 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 
Ber.: c 72,23 H 5,80 N 21,97 
Gef.: 71, 93 5, 82 21, 93 

(8) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(ethylamino)-pyrimido[S,4-d]­
pyrimidin 
Schmelzpunkt: 160°C 
Rf-Wert: 0,44 (Kieselgel; Petrolether/Bssigester = 1:1) 
Ber.: c 64,27 H 5,75 N 29,98 
Gef.: 64,22 5,91 29,99 

{9) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-Cn-hexylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 116-ll8°C 
Rf-Wert: 0,46 {Kieselgel; Petrolether/Essigester = l:l) 
Ber.: c 67,83 H 7,19 N 24,98 
Gef.: 67,77 7,19 24,99 

(10) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(diethylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: ll9-121°C 
Rf-Wert: 0,62 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1) 
Ber.: c 66,21 H 6,49 N 27,25 

·· Gef.: 66,27 6167 27,31 

(11) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(dimethylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 120-l21°C 
Rf-Wert: 0,57 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 
Ber.: C 64,27 H 5,75 N 29,98 
Gef. : 64, 1 7 s, 77 3 o, 22 
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(12) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-(benzylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 198-204°C 
Rf-Wert: 0,66 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:1) 
Massenspektrum: M+ • 342 

(13) 4-((3-Methylphenyl)amino)-6-amino-pyrimido[S,4-d]pyri­
midin 
Schmelzpunkt: >260°C 

Rf•Wert: 0,67 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:1,5; Auftrag in Dimethylformamid) 

Massenspektrum: M+ • 252 

(14) 4-(Phenylamino)-6-(1-pyrrolidinyl)-pyrimido[S,4-dJpyri­
midin 
Schmelzpunkt: 172-174°C 
Massenspektrum: M+ • 292 

(15) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(methylamino)-pyrimido­
(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 195-197°C 
Rf-Wert: 0,31 (Kieselgel; 
Ber.: C 63,14 H 5,29 

Gef.: 62,74 S,31 

Petrolether/Essigester = 
N 31,55 

l.: 1) 

(16) 4-((3-Methylphenyl)amino)-6-(4-methyl-1-piperazinyl)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 133-l35°C 
Rf-Wert: 0,53 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester = 1:1) 
Ber.: c 64,45 H 6,31 N 29,23 

Gef.: 64,36 6,39 29,03 

(17} 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(oyclopropylamino)-pyrimido­

[5,4-d]pyrimi4in 
Schmelzpunkt: 168-170°C 
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Petrolether/Essigester • 1:1) 

N 28,84 

28,22 

(18) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-{l-pyrrolidinyl)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 145-147°C 
Rf-Wert: 0,65 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10: 5: l) 

(19) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-(morpholino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 125-127°C 
Rt-Wert: 0,53 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:5:1) 

(20) 4-(N-Methyl-N-phenyl-amino]-6-(l-pyrrolidinyl)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 128-130°C 
Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

Ber.: c 66,64 H 5,92 N 27,43 

Gef.: 66,54 5,83 27,11 

(21) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-{allylamino)~pyrimido[S,4-d]­

pyrimidin 
Schmelzpunkt: lS2-15&°C 
Rf-Wert: 0,63 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:8:1) 

(22) 4- [ (3-Met:hylphenyl}aminol -6- [ (2-methyl·-2-buten•4-yl) -
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(23) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-{propargylamino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 1as-1a1°c 
Rf-Wert: 0,68 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:8:1) 
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(24) 4-((3-Metbylpbenyl)amino]-6-[(cyclopropylmethyl}amino)­
pyrimido-(5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 141-144°C 
Rf-Wert: 0,71 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:8:1) 

{25) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(cyclobutylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 184-186°C 
Rf-Wert: D,54 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:8:1) 

(26) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(2-hydroxyethyl)amino]~pyri­
mido CS., 4-d] pyrimidin 
Schmelzpunkt: 167-171°C . 
Rf-Wert: 0,42 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:8:2) 

(27) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[{2-methoxyethyl)aminoJ-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 128-131°C 

Rf-Wert: 0,56 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:1) 

(28) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-(l-piperazinyl}-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 125-128°C 
Rt-Wert: 0,37 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol = 6;1) 
Massenspektrum: M+ • 321 

{29) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(1-acetyl-4-piperazinyl}­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 1so-1e2°c 
Rf-Wert: 0,38 °(Kieselgel; Essigester/Methanol = 15:1) 
Massenspektrum: M+ = 363 
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(30) 4-{{3-Methylphenyl)amino]-6-(1.,.methansulfonyl-4-pipera­

zinyl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Hergestellt aus den Verbindungen des Beispiels 2 durch Umset­

zung mit Piperazin und anschlieSender Umsetzung mit Methansul­
fonylchlorid in Gegenwart von Triethylamin. 

Schmelzpunkt: 248-2S0°C 
Rf-Wert: 0,53 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol = 30:1) 

Massenspektrum: M+ = 399 

(31) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-(4-hydroxy-l-piperidinyl)-py­

rimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 205-207°C 
Rf-Wert: 0,33 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:10:1) 

(32) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(3-hydroxy-l-piperidinyl)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 171-173°C 
Rf-Wert: 0,46 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol = 9:1) 

{33) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(4-phenyl-1-piperidinyl)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 14B-150°C 
Rf-Wert: 0,77 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

(34) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(l-benzyl-4-piperazinyl)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 132-134°C 

(35) 4- [ (3-Methylphenyl)aminoJ ...:6- [ (2-phenylethyl)aminol -pyri­

mido {S, 4-dJpyrimidin 
Schmelzpunkt: 1S0-151°C 
Rf-Wert: 0,56 (Kieselgel; 
Ber.: c 70,77 H 5,66 

Gef.: 70,BS 5,82 

Petrolether/Essigester = 
N 23,58 

_23, 52 

l.: 1) 

(36) 4-((3-Met~ylphenyl)aminol-6-(cyclopentylamino)-pyrimido-
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Petrolether/Essigester = 
N 26,23 

25,70 

1: 1) 

(37) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(thiomorpholino)-pyrimido­
[5,4-d}pyrimidin 
Schmelzpurikt: 125-127°C 

Rf-Wert: 0,81 (Kieselgel; Petrolether/Bssigester = l:l} 

(38) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(S-oxido-thiomorpholino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 212°c 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel; Essigester/Methanol = 10:1) 

(39) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-{S,S-dioxido-thiomorpholino}­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 240°C 

Rf-Wert: 0,30 (Kieselgel; Petrolether/Essigester - 1:1) 

(40) 4-((3-Methylphenyl)aminoJ-6-[(carboxymethyl)amino]-pyri­
mido[S,4-d)pyrimidin 

(41) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(aminocarbonylmethyl}aminoJ­
pyrimido[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 290°C (Zers.) 
Rf-Wert: 0,26 (Aluminiumoxid; Methylenchlorid/Methanol = 9:1) 

(42) 4~ [ (3-~thylphenyll amino] ·6-. [ Cmethylaminocarbonylmethyl) -
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(43) 4- [ (3-M~thylphenyl)amino] -6- t,Cdimethylaminocarbonyl­
methyl) amino]-pyrimido[S,4-d]pyr~midin 

(44) 4-[(3-Methylphenyl)amino}-6-[[(l-pyrrolidinyl)carbonyl­
methyl]amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(45) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[[(morpholinocarbonyl)-me­
thyl]amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(46} 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6~(4-carboxy-1-piperidinyl)­

pyrimido[S,4-dlpyrimidin 
Hergestellt aus den. Verbindungen des BeispiE!-ls 2 durch Um-

: . · .. 

setzung mit Piperidin-4-carbonsaure in einem Dioxan/Natron-
lauge-Gemisch. _ 
Schmelzpwikt: 2ss-2s'a 0 c (Zers.) 

Rf-Nert: 0,21 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:1) 

Massenspektrum: M+ • 364 

(47} 4-[(3-Methyiphenyl)aminoJ-6-(4-aminocarbonyl-l-piperidi­
nyl}-pyrimido[S,4-d.l~imidin 

Schmelzpunkt: 242-244°C (Zers~) 

Rf-Wert: 0,48' (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:5) 

Massenspektrum: M+ = 363 

(48) 4- [ (3-Methylphenyl) amin~] -·6- (3-:diethylaminocarbonyl-1-
piperidinyl) -pyrimido [S, 4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 119-l2~°C 
Rf-Wert: 0,36 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:10:1) 
Ber.: 
Gef.: 

c 65,85 

65,80 

H 6,97 N 23,37 

7,07 23,17 

(49) 4- [ (3-Methylphenyl:)a~no]·•6-(S-aza'-:1.;4•dioxaspiro[4,S] • 
decan-8-yl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 184-186°C 

Rf-Wert: 0,56 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 
Ber. : C 63, 48 H S, 86 N 22, 21 
Gef.: 63,35 6,00 21,89 
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(SO) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-((2-dimethylaminoethyl)amino]­
pyrimido [S , 4'-d] pyrimidin 

Schmelzpunkt: 140-142°C 
Rf-Wert: 0,66 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester/Metha­

nol • 10:10:1) 

Massenspektrum: M+ • 323 

(Sll 4-((3-Methylpbenyl)amino]-6-[bis-(2-hydroxyethyl}-amino]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt! l80-182°C 

Rf-Wert: 0,29 (Xieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol/ 
Ammoniak • 5:5:1.25:0.l) 

Massenspektrum: M+ = 340 

(52) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(dibutylamino}-pyrimido­
(5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 56-S8°C 
Rf-Wert: 0,57 (Kieselgel; 
Ber.: c 69,20 H 7,74 
Gef.: 69,38 7,80 

Petrolether/Essigester = 1:1) 

N 23,06 

22,91 

(53) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(cyclopentyloxy}-pyrimido­
(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 83-es•c 
Rf-Wert: o,so (Kieselgel; Petrolet~r/Essigester • 2:1) 

Hergestellt aus den Verbindungen des Beispiels 2 unter Verwen­
dung von cyclopentanol und metallischem Natrium. 

(54) 4-[(3•Methylphenyl)amino]-6-(4-cyan-1-piperidinyl)-pyri­
mido[514-d]pyrimidin 

(SS) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(2-azaspiro[4,S]decan-2-yl)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(56) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(7-azaspiro[4,S)decan-7-yl)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(57) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(2-butylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 17B-180°C 

Rf-Wert: 0,67 CKieselgel; Petrolether/Essigester = l:l) 

Ber.: c 66,21 H 6,54 N 27~25 

··Gef.: 66,23 6,59 27,19 

Massenspektrum: M+ = 308 

(58) 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-Cl-hydroxy-2-propylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: l76-l78°C 

Rf-Wert: 0,33 {Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:1} 

Ber.: c 61,92 H 5,85 N 27,08 

Gef.: 61, 60 5, 97 26, 72 

(59) 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-{2-carboxy-l-pyrrolidinyl)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(60) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(2-aminocarbonyl-1-pyrroli­
dinyl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(61) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(4-amino-l-piperidinyl)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 1os-110°c 

Rf-Wert: 0,12 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol • 1:1) 

{62) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(1-methyl-4-piperidinyl)­
amino] -pyrimido [514 ~dJ pyritl\idin ·. 

Schmelzpunkt: 204.-205°C 

Rf-Wert: 0,37 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester/Methanol 

= 10:10:0,S) 

Ber.: 
Gef.: 

c 65,31 

65,23 
H 6,63 

6,68 

N 28,06 

27,72 
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(63) 4- [ {3-Methylphenyl)amino] -6- (l,,_2, 3, 4-tetrahydro-2-iso­

chinolinyl) -pyrimido [S,4-dlpyrimidin 
Schmelzpunkt: 95-97°C 

Rf-Wert: 0,38 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 7:3) 
Massenspektrum: M+ ... 368 

(64) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(2-aza-bicyclo[2.2.2]octan-
2-yl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(65) 4-((3-Methylphenyl)aminol-6-[(endo-2-norbornyl)aminol­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 149-154°C 
Rf-Wert: 0,78 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol 

• 10:8:2) 

Ber.: C 69,34 H 6,40 N 24,26 
Gef.: -~9 f 65 6,49 24,23 

(66) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(norbornan-2-yl-methyl)-, 
amino].-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(67) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(5-norbornen-2-yl-methyl)­
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(68) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(R(+}-bornylamino)-pyrimido­
[S,4-dlpyrim~din 

Schmelzpunkt: 184-187°C 

Rf-Wert: o,eo (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol 
• 10:6:1) 

-· 
{69) 4- [ (3-Methylphenyl) amino] -6- [ (3-chinuclidinyl) amino) -
pyrimido[S,4-~]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 186-189°C 

Rf-Wert: 0,48 (Xieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol 
.. 10:5:2) 

Ber.: 
Gef.: 

c 66,46 

66,09 

H 6,41 

6,40 
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(70) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[Ccyciopentylmethyl)aminoJ­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(71) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(l-adamantyl)aminoJ-pyrimi­

do[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 262-266°C 

Rf~Wert: 0,69 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:1) 

. . 
{72) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(trans-4-hydroxycyclohexyl)-

amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 226-228°C 

Rf-Wert: 0,30 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol 

= 10:8:2) 

(73) 4- [ (3-Methylphenyl) amino] -6- [ (2-hydroxycyclopentyl) -

amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(74) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-((4-dimethylamino-cyclo­

hexyl)aminoJ-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(75) 4- [ (3-Methylphenyl) amino) -6- [ (3-methylcyclohexyl) amino] -

pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

Schmelzpunkt: 1so-1s2°c 

Rf-Wert: 0,76 CKieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:8:1) 

(76) 4-((3-Methylphenyl)aminol-6-[(sj)iro[S,S]undecan-3-yl)­

amino)-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(77) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-((3-cyanopropyl)aminoJ-pyri­

mido[S,4-d]pyrimidin 

(78) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-{2-aza-bicyclo(2.2.l]heptan-2-

yl)-pyrimido[5,4-d)pyrimidin 
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{79) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(3-aza-bicyclo[3.2.2]nonan-
3-yl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: ll6-ll9°C 

Rf-Wert: 0,75 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:6:1) 

(80) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-(exo-2-norbornylamino)-pyri­

mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 24S-247°C 

Rf-Wert: 0,70 (Kieselgel; Petroletber/Essigester/Methanol = 
10:8:1) 

(81) 4,6-Bis-[(3-Methylphenyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 220-222°C 
Rf-Wert: 0,37 (Kieselgel; Petroletber/Essigester • 1:2) 

(82) 4-[(3-Fluorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­

[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 1so-1e2°c 

Rf-Wert: 0,45 {Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

(83) 4-[(3-Chlorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 182-184°C 

Ber.: c 57,60 H 4,18 

Gef.: 57,66 4,39 
N 26,87 

26,40 

Cl l.1,33 
l.1,24 

(84) 4-[(3-Bromphenyl)amino]-6-(cyc:lopropylamino)-pyrimido­
[5,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 205-207°C 

Rf-Wert: 0,63 (Kieselgel; Petrolether/Essigester• 1:1) 
Ber.: C 50,42 H 3,66 N 23,52 Br 22,39 

Gef.: S0,29 3,82 23,42 



W096/07'57 PCI'IEP95J03482 

- 99 -

(85) 4-((3-Trifluormethylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 146-148°C 

Rf-Wert: 0,22 (Kieselgel; Petrolether/Essigester= 2:1) 

(86) 4-[(3-Methoxyphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­

[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 143-145°C 

Rf-Wert: O,SO (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

(87) 4-[(3-Ethylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­

[5,4-d)pyrimidin 

Schmelzpunkt: l40-142°C 

Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

Ber.: c 66,86 H 5,61 N 27,52 

Gef.: ~6,51 5,92 27,12 

(88) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-hydroxy-pyrimido[S,4-d]­

pyrimidin 
Schmelzpunkt: > 220°c · 

Rf-Wert: 0,28 (Kieselgel; Ammoniak/Methanol • 10:1) 

Hergestellt aus den Verbindungen des Beisp~els 2 und Natron­

lauge. 

(89} 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(hydroxyamino)-pyrimido­

[5 , 4 -d] pyrimidin 

(90) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(methoxyamino)-pyrimido­

[5, 4-d] pyrimidin 

{91) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(N-methyl-N-methoxy-amino)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

schmelzpunkt: 11e-121°c 

Rf-Wert: 0,60 {Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:7:1) 
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(92) 4-[(3-Methylphenyl}amino]-6-(2,2,2-trifluoretbylamino)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 172-175°C 

Rf-Wert: 0,59 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:1) 

(93) 4-[(3-ChlorphenyllaminoJ-6-(l-pyrrolidinyl)-pyrimido­

[5,4-dJpyrimidin 
Schmelzpunkt: l70-173°C 
Rf-Wert: 0,68 (Kieselgel; Petrolether/Ess~gester/Methanol : 

10:5:1} 

Ber.: 
Gef.: 

c 58,81 

58,93 

H 4,63 
4,77 

N 25,72 

25,52 

Cl 10,85 

l.J.,1.0 

(94) 4-[(3-Fluorphenyl)amino)-6-(l-pyrrolidinyl)-pyrimido­

(S,4-d)pyr~midin 

Schmelzpunkt: 169-172°C 
Rf-Wert: 0,60 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:5:1) 

Ber.: 
Gef.; 

c 61,93 
62,00 

H 4,87 

4,95 

N 27,08 

27,07 

(95) 4-[(3-Brompbenyl)aminoJ-6-{isopropylamino)-pyrimido­

[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 181-184°C 

Rf-Wertr o,so (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:5:1) 

Ber.: C 50,15 H 4,21 

Gef.: 49,86 4,37 

N 23,39 

23,11 
Br 22,24 

22,30 

{96) 4-[(3-Chlorphenyl}amino]-6-(isopropylamino)-pyrimido­

[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 193-196°C 
Rf-Wert: 0,53 (Kieselgel; 

10:5:1) 

Petrolether/Essigester/Methanol = 

Ber.: C 57,.24 H 

Gef.: 57,48 

4,80 

4,97 

N 26,70 
26,54 

Cl 11,26 
ll,85 
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(97) 4-((3-Fluorphenyl)aminoJ-6-(isopropylamino)-pyrimido­
[S,4-dJpyrimidin 
Schmelzpunkt: l95-200°C 

Rf-Wert: 0,50 {Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol ... 
10:5:1) 

Ber.: 
Gef.: 

C 60,39 H 
60,13 

5,07 

5,13 

N 28,17 
28,03 

(98) 4-[(3-Bromphenyl)amino]-6-(morpbolino)-pyrimido[S,4-dl­
pyrimidin 
Schmelzpunkt: l83-187°C 

Rf-Wert: 0,40 {Kieselgel; Petrolether/Essigester/Metbanol • 
10:5:1.) 

Ber.: 

Gef.: 
c 49,63 

~9,59 

H 3,90 

4,17 

N 21,70 

21,64 

(99) 4-[(3-Chlorphenyl)amino]-6-(morpholino)-pyrimido[S,4-d]­
pyrimidin 
Schmelzpunkt: 188-192°c 

Rf-Wert: 0,41 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:5:1) 

Ber.: C 56,06 H 4,41 
Gef.: 55,75 4,67 

N 24,52 

24,43 
Cl 10,34 

10,97 

(100) 4-((3-Fluorphenyl)amino]-6-(morpholino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: l66-l69°C 

Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:5:1) 

(101) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[2-(2'-hydroxyethylamino}­
etbyloxy]pyrimido(S,4-d]pyrimidin 
Rf-Wert: 0,10 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol/ 

Ammoniak • 5:5:1,25:0,1) 

Massenspektrum: M+ • 340 
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{102) 4-[(J-Methylphenyl)aminoJ-6-{1-azetidinyl)-pyrimido­
[5,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 129-l31°C 
Rf-Wert: 0,51 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10;6:1) 

{103) 4-[{3-Bromphenyl)amino]-6-(l-pyrrolidinyl)-pyrimido­
[5,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 206..;2oe 0 c 

Rf-Wert: 0,63 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol c 

10:5:1) 

Ber.: 
Gef.: 

C Sl,76 H 4,07 N 22,64 

51,67 4,22 22,44 

Br 21,52 

22,14 

(104) 4-[(3-Bromphenyl)amino)-6-((trans-4-hydroxycyclohexyl)­
amino]pyri~ido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 226-231°C 
Rf-Wert: 0,43 (Kieselgel; Petrolet~r/Essigester/Methanol • 

l.0:10:2) 

Ber.: 
Gef.: 

C 52,06 H 4,61 N 20,24 

52,23 4,83 20,30 
; 

Br 19,24 

19,38 

(105) 4-[{3-Methylphenyl)amino]-6-((3-hydroxypropyl}amino]­
pyrim.ido[S,4-dlpyrimidin 
Schmelzpunkt: 186-190°C 
Rf-Wert: 0,38 CKieselgel; Petrolether/Bssigester/Methanol • 

10:10:2) 

Ber.: c 61,92 H 5,84 N 27,08 

Gef.: 61,90 6,08 26,66 

(106) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6~[(4-hydroxybutyl)amino]­

pyrimido[S,4-d}pyrimidin 
Schmelzpunkt: 195-201°c ., 

Rf-Wert: o,32 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:2) 

Ber.: 
Gef.: 

c 62,.95 

63,04 

H 6,21 

6,41 

N 25,91 

25,51 
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(107) 4- ( (3-Methylphenyl) amino) -6- ((cis-4-hydroxycyclohexyl) -
amino]pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 212-216°C 

Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol. = 
10:8:3) 

Ber.: 
Gef.: 

C 65,12 H 

65,06 

6,33 

6,46 

N 23,98 

23,86 

(108) 4- [ (3-Methylphenyl)amino] -6-[ (trans-4-tert.butyloxycar­
bonylamino-cyclohexyl)amino]pyrimido [5,4'"'.d]pyrimidin 
Schmelzpunk.t: 198-2009 C 

.. . 
Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol -

10:8:1) -

Massenspektrum: M+ = 449 

(109) 4- [ (3-Methylphenyl)amino] -6-: [ (4-oxo-cyclohexyl) amino) -
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen des Beispiels 2 durch Umset­
zung mit trans-4-Hydroxycyclohexylamin und anschlieBender Um­
setzung mit Pyridiniumchlorochromat. 
Schmelzpunkt: 2l.5-218 9 C 
Rf-Wert: o,so (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:8:3) 

Massenspektrum: M+ • 348 

(110} 4-((3-Chlorphenyl}amino]-6-((trans-4-hydroxycyclohexyl)­

amino]pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 219-223°c 

Rf-Wert: 0,34 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:2) 

Ber.: C 58,30 H 5,16 

Gef.: 58,22 5,06 

N 22,66 
22,88 

Cl 9,56 
9,61 
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(111) 4-[(3-Fluorphenyl)aminol-6-[(trans-4-hydroxycyclohexyl)­
amino]pyrimido[?,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 220·223°C 
Rf-Wert: 0,38 '(Kieselgel; Petroletber/Essigester/Methanol = 

10:8:2) 
Ber.: C 61,0l H 5,40 N 2~,71 

Gef.: S,46 23,83 

(112) 4-[{3-Methyl~henyl)aminol-6-[(trans-4-methoxycyclo­
hexyl)amino]pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 188-l91°C 
Rf-Wert: 0,53 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:8:2) 
Ber.: 
Gef.: 

C 65,91 H 6,64 
65, 75 - 6, 79 

N 23., OG 

22.83 

[113) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(trans-4-aminocyclohexyl)­
amino]pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen des Beispiels 2 durch umset­
zung mit trans-4-tert.Butyloxy-carbonylamino-cyclohexylamin und 
anschlieBende Umsetzung mit etherischer Chlorwasserstoff-Losung 
und Methanol. 
Schmelzpunkt: >260°C 
Rf-Wert: 0,28 (Reversed-Phase-Kies~lgel; Methanol/S%ige Koch­

salzl6sung • 10;4) 

(114) 4-[(l-Methylphenyl)amino)-6-((trana-4-methylsulfonyl­
aminocyclohexyl)~mino]pyrimido[S,4~4]pyrimidin 

Hergestellt aus den Verbindungen des Beispiels 2 durch Umset­
zung mit trans-4-tert.Butylox:ycarbonylamino-cyclohexylamin und 
anschlieSend~ Umsetzung mit etheri~~her Chlorwasserstoff-Losung 
und Methanol sowie anschlieSende um~etzung mit Methansulfon­
sAurechloriSl.) . _ 
Schmelzpunkt: l92-195°C 
Rf-Wert: 0~37 (Kieselgel; Petroleti.r/Essigester/Methanol = 

10:8:2) 
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(115) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(trans-4-acetylamino­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrim~?~n 

Hergestellt aus den Verbindungen des Beispiels 2 durch Umset­
zung mit trans-4-tert.Butyloxycar~nylamin~-cyclohexylamin und 

anschlie8ende Umsetzung mit etherischer Chlorwasserstof.f-L6sung 
und Methanol sowie anschlie~ende Umsetzung mit Acetanhydrid und 
Triethylamin. 
Schmelzpunkt: 302-305°C 

Rf-Wert : O, 3 8 (Kiesel gel; Petrol ether /Es,s:igester /Methanol = 
10:8:3) 

(116) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-[(trans-4-dimethylamino­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen des Beispiels 2 durch umset­
zung mit trans-4-tert.Butylo:xycarbonylamino-cyclohexylamin und 
anschlieSenpe Umsetzung mit etherischer Chlorwasserstoff-LOsung 
und Methanol sowie anschlieBende Omsetzung mit AmeisensAure, 
Formaldehyd und Natriumhydrogencarbonat. 
Schmelzpunkt: 161-16S°C 
Rf-Wert: 0,71 (Aluminiumoxid, Methylenchlorid/Methanol = 20:1) 

Ber.: c 66,82 H 7,21 N 25,97 

Gef.: 66,74 7,32 26,12 

(117) 4-[{3-Methylphenyl)aminol-6-[(cis-4-hydroxy-4-methyl­
cyclohexyl)aminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen der Beispiele IX und 2. 
Schmelzpunkt: 194-196°C 
Rf-Wert: 0,36 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:8:2) 

(118) 4- [ (3-Methylphenyl)amino] -6- [ (trans-4-hydroxy-4-methyl­
cyclohexyl) amino] -pyrimido [S, 4-d}pyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen der Beispiele IX(l) und 2. 
Schmelzpunkt: 217-221°C 

Rf-Wert: o,36 {kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:8:2) 
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Ber.: C 65#91 H 6,64 N 23,06 

Gef.: 65-80 6,70 23,26 

(119) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(N-isopropyl-N-methyl-amino)­
pyrimido(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpurikt: 9l-96°C 
Rf-Wert: 0,55 {Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:9:2) 

Ber.: C 66,21· H 6,54 N 27,25 
Gef.: 66,33 6,79 26,99 

(120) 4-[(l~Methylphenyl}amino]-6-{N-tert.butyl-N-methyl­

amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunlct: 136-139°C 

Rf·Wert: 0,89 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:2) 

(121) 4-[(l~Methylphenyl)amino]-6-(N·(trans-4-hydroxy­

cyclohexyl)-N-methyl-amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 220-222°c 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10;8:2) 

(122) 4-[(3-Methylpbenyl)amino]-6-(l-hydroxy-2-methyl-2-pro­
pylamino)-~~imido[S,4-d)pyrimidin 

. - •• ,._, •. !" ... 

Schmelzpunkt~ 267-210°c 

Rf-Wert; 0,47 (Xieselgel; Essigester/Methanol • 20:1} 
Ber.: c 62,95 H 6,21 N 25,91 
Gef.: 63,16 6,38 25,41 

(123) 4-[(l-~~hylphenyl)amino]-6-(cis-2,6-dimethyl-morpho­
lino}-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

SchmelzpUD:k~ t· .~34-l39°C 
Rf-Wert: 0,70 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:8:2) 

Ber.~ 

Gef.: 
C ,5,l2 H 6,33 

'• ~ 

65,05 6,41 

N 23,98 

24,06 
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(124) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-Ctrans-2,6-dimethyl-mor­
pholino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(125) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(3-methyl-morpholino)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 

(126) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(3,3-dimethyl-morpholino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(127) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(3,5-dimethyl-morpholino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(128) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(2-methyl-l-piperidinyl)­
pyrimido(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 131-134°C 

Rf-Wert: 0,66 (Kieselgel; Petrolether/Essiqester/Methanol = 
10:5:1) 
Ber.: C 68,24 H 6,63 N 25,13 
Gef.: 68,25 6,72 24,68 

(129) 4-[(3-Chlor-4-fluor-p~enyl)amino]-6-[2-(morpholino)­

ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 148-150°C 

Rf-Wert: 0,48 {Kieselgel; Petrolether/Essiqester/Methanol = 
10:10:3) 

.. 

Ber.: C 53,53 H 4,74 N 24,27 
Gef.: 53,43 4,83 24,00 

(130) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6~(2-hydroxy-cyclohexylam~no)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 21e-220°c 
Rf-Wert: 0,36 (Kieselgel; Petrolether/Essiqester/Methanol • 
10:10:2) 

(131) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(2-methyl-1-pyrrolidinyl}­
pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

·" , 
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(132) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(2,2-dimethyl-1-pyrrolidi­
nyl)-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 

(133) 4-[(3-Metbylphenyl)amino]-6-(2,5-dimethyl-l-pyrrolidi­
nyl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 123 - l25°C 
Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 10:4) 

(134) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[trans-4-carboxy-cyclohexyl­
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbi~ung 135 des Beispiels l durch Um­
setzung mit methanolischer Natronlauge. 
Schmelzpunkt: >325°C 
Massenspektrum: M+ = 378 

(135) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[trans-4-(methoxycarbonyl)­
cyclohexylaminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 170-l74°C 

Rf-Wert: 0,31 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 3:5) 

(136) 4-[(3-~thylphenyl)amino]-6-[trans-4-aminocarbonyl-cyc­
lohexylaminoJ-pyrimido{S,4-d)pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 134 des Beispiels 1 durch 
Umsetzung mit Thionylchlorid und A$moniak. 
Schmelzpunkt: 312 - 315°C 
Rf-Wert: 0,38 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol -
10:8:3) 

(137) 4- [ (J-Methylphenyl)aminoJ-6 ... ·(trans-4- (N-methylaminocar­
bonyl}cyclohexylaminoJ -pyrimido [S, 4-dJpyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 134·des Beispiels l durch 
Omsetzung mit Thionylchlorid und Methylamin. 
Schmelzpunk~: 298 - 304°C 
Rf-Wert: 0,43 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:3) 
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(138) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-(trans-4~(N,N-dimethylamino­

carbonyl}cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 135 des Beispiels l durch Um­
setzung mit O-(Benzotriazol-l-yl)-N,N,N 1 ,N 1 -tetramethyluronium­
tetrafluoroborat, Triethylamin und Dimethylamin . 
. S.chmelzpunkt: 2l4-217°C 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:3) 

Massenspektrum: M+ = 405 

(139) 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-(trans-4-(pyrrolidinocar­
bonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 135 des Beispiels 1 durch Um­

setzung mit O-{Benzotriazol-1-yl)-N,N,N',N'-tetramethyluronium­
tetrafluoroborat, Triethylamin und Pyrrolidin. 
Schmelzpunkt: 210-214°C 

Rf-Wert: 0,47 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol ... 
10:8:3) 

Massenspektrum: M+ • 431 

(140) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(trans-4-(morpholinocar­
bonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 135 des Beispiels 1 durch Um­
setzung mit N,N'-Carbonyldiimidazol und Morpholin. 
Schmelzpunkt: 150-160°C 
Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:3) 

Massenspektrum: M+ • 447 

(141) 4- [ (3-Methylphenyl)"aminol -6..; C (trans.;.4.; Chyd.roxymethyl) -

cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen der Beispiele 2 und x. 
Schmelzpunkt: 264-267°C 
Rf-Wert: 0,41 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol ... 
10:8:2) 

Massenspektrum: M+ • 364 
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(142) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(4-piperidinyl-amino)­

pyrimido[S,4-dlpyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 194 des Beispiels 1 durch Um­
setzung mit Palladiumhydroxid und wasserstoff zur Benzylgrup­

penabspaltung. Durch anschlieSende.Behandlung mit Palladium auf 

Kohle in siedendem Dioxan/Wasser-Gemisch wird der teilweise hy­

drierte Pyrimidopyrimiclin-Grundk6:r:per zuriickgebildet. 

Schmelzpunkt: 187-192°C 

Rf-Wert: 0,56 (Aluminiumoxid; Methylenchlorid/Methanol = 
20:1,6} 
Massenspektrum: M+ = 335 

(143) 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-[(1-formyl-4-piperidinyl)­

amino]-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

(144) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-((1-acetyl-4-piperidinyl)­

amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 142 des Beispiels 1 durch 

Umsetzung mit Acetanhydrid und Triethylamin. 

Schmelzpunkt: 174 - 177°C 

Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Metbylenchlorid/Methanol = 10:1) 

{145) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-[{1-methylsulfonyl-4-piperi­

dinyl) amino] _-pyrimido [5, 4 -dl pyrim~c:lin 
Hergestellt aus der verbindung 142.d.es Beispiels l dureh 

umsetzung mit Methylsulfonylchlorid und Triethylamin. 

Schmelzpunkt: 229 - 233°c 

Rf-Wert: 0,59 (Xieselgel; Methyl4!Jl:chlorid/Methanol • 10:1) 

(146) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-.[(l-methoxycarbonyl-4-pipe­

ridinyl)amino]-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 142.; des Beispiels 1 durch 

Umsetzung mit Chlorameisenslureme~hylester und Triethylamin. 

Schmelzpuiikt: 141 - 146°C 
Rf-Wert: 0,45 {Kieselgel; Methylenc:hlorid/Methanol = 20:1) 
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(147) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(l-cyano-4-piperidinyl)­
amino)-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

{148) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(l-aminocarbonyl-4-piperi­
dinyl)amino)-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 

(149) 4- .I (3-Methylphenyl) amino) -6- [ (1- (N-methylamino) carbonyl-
4-piperidinyl) aminoJ -pyrimido[S, 4-d]pyrimidin 

(150) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-[(l-(N,N-dimethylamino)car­
bonyl-4-piperidinyl)amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(151} 4- ((3-Methylphenyl) amino] -6- (4-methoxycarbonyl~1-

piperidinyl) -pyrimido [S,4•d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 46 des Beispiels 1 durch Um­
setzung mit Thionylchlorid und Methanol. 
Schmelzpunkt: 114-118DC 

Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol a 

10:5:1) 

Massenspektrum: M+ • 378 

(152) 4-[(3-Methylpbenyl)amino]-6-[4-(N-methylamino)carbonyl­
l-piperidinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Hergestellt aus der Verbindung 46 des Beispiels l durch um­
setzung mit O-(Benzotriazol-1-yl)-N,N~N',N'-tetramethyluronium­
tetrafluoroborat, Trietbylamin und Methylamin. 
Schmelzpunkt: 226-230°C 

Rf-Wert: 0,43 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:8:3) 

MassenspektrumT M+ ·• 3 77 · 

(153) 4-[{3-Methylphenyl)amino]-6-[4-(N,N-dimethylamino)car­
bonyl-1-piperidinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 46 des Beispiels 1 durch um­
setzung mit O-(Benzotriazol-l-yl).;.N,N,N 1 ,N 1 -tetramethyluronium­

tetrafluoroborat, Triethylamin und Dimethylamin. 

Schmelzpunkt: 174-177°C 

;:!." 
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Rf-Wert: 0,53 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:4) 

(154) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[4-(pyrrolidino)carbonyl-

1-piperidinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Hergestellt aus der Verbindung 46 des Beispiels 1 durch um­

setzung mit O-(Benzotriazol-l-yl)-N,N,N 1 ,N 1 -tetramethyluronium­

tetrafluoroborat, Triethylamin und Pyrrolidin. 

Schmelzpunkt: 181-184°C 

Rf-Wert; 0,46 {Kieselgel; Petrolether/Bssigester/Methanol = 
10:8:3) 
Massenspektrum: M+ • 417 

l155) 4-[(J-Methylphenyl)amino]-6-[4-hydroxymethyl-l-piperi­

dinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunk~: l70-l75°C 
Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:7:1,5) 

Ber.: c 65,12 

Gef.: 65,07 

H 6,33 
6,52 

N 23,.98 

23,80 

(156} 4-[(3-Metbylphenyl)amino]-6·[3-hydroxymethyl-l-piperi­

dinyl]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

Schmelzpunkt: 141-145°C 
Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Petrolether/Bssigester/Methanol = 
10:8:2) 

Ber.: 
Gef.: 64,96 6,47 23,88 

(157) 4- [ (3-_Methylphenyl) amino) -6- [2-hydroxymethyl-1-piperi­

dinyl] -pyrimido [5, 4-d]pyrimidin 

Scbmelzpunkt: 164-168°C 
Rf-Wert: 0,40 CKieselgel; Petrole~er/Essigester = 1:1) 

Ber.: C 65,12 H 6,33 N 2.~,,98 
~· 

Gef.: 64,94 6,22 24,00 
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(158)· 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(n-propylamino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 145-149°C 

Rf-Wert: 0,76 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:8:2) 

Ber.: 
Gef.: 

C 65,29 H ~,16 

64,40 6,33 

N 28,SS 
28,13 

(159) 4-((3-Methylphenyl)amino]-6-(n-butylamino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 136-l40°C 

Rf-Wert: 0,53 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:2) 

Massenspektrum: M+ 
Ber.: C 66,21 

Gef.: 65,96 

= 308 

H 6,54 

6,_65 

N 27,25 

27,05 

(160) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(3-phenyl-n-propylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: i1e-122·0 c 

Rf-Wert: 0,66 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:2) 

Massenspektrum: M+ • 370 

Ber.: c 71,33 H 5,99 N 22,68 

Gef.: 71,48 22,69 

(161) 4-[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-[4-hydroxy-4-phenyl-l­
piperidinylJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 18S-188°C 

- Rf-Wert: o, so -CKieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:5:1) 

(162} 4- [ (3-Methylphenyl) amino] -6- [ fa-ca:rboxy-1-methyl) ethyl­
amino] -pyrimido [S, 4~dl pyrimidin 

(163) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[(l-methoxycarbonyl-l-me­
thyl)ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(164) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-·[{l-aminocarbonyl-l-methyl)­
ethylamino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(165) 4-[(3-Methylphenyl}amino)-6-[(l-(N-methylamino)carbonyl­
l-methyl}ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzp~nkt: 2l4-216°c 

Rf-Wert: 0,41 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Metbanol = 
10:10:3) 

Massenspektrum: M+ = 351 

(166} 4-[(3-Methylphenyl)amino}-6-((1-(N,N-dimethylamino)­
carbonyl-1-methyl)ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(167) 4- [ (3..:Methylphenyl) amino] -6-'C (l- (1-pyrrolidino} carbonyl-
1-methyl) ethylamino) -pyrimido [S, 4-d]pyrimidin 

(168) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-((1-(morpholino)carbonyl­
l-methyl}ethylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(169) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(3-tetrahydrofuranylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(170) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(4-tetrahydropyranylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 226-22s•c 

Rf-Wert: 0,46 {Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:1) 
Ber.: C 64,26 H 5,99 N 24,98 
Gef.: 64,03 5,99 24r28 

(171) 4-((3-~thylphenyl)amino]-6-(tetrahydrofurfurylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(172) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-[(l-(2-hydroxyethyl)amino­
carbonyl-1-methyl)ethylaminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(173) 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-[(l-desoxy-l-0-sorbityl)­
aininol-pyrimido[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 179-1S2°C 

Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Petroletber/Essigester .. 1:2) 
Ber.: c 54,79 H 5,81 N 20,18 
Gef.: 54,69 5,84 20,38 

. . 

(174) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(p-hydroxyphenyl-amino)-
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(175) 4- [ (3-Methylphenyl) amino] -6- [ (trans-4- (N-oxido-N,N-di­
methylamino) -cyclohexyl) -amino] -pyri~ido [S,4-d] pyrimidin 
Schmelzpunkt: l82-184°c 
Rf-Wert: o,ss (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol == 

10:10:4) 

Hergestellt.aus der Verbindung 116 des Beispiels l durch 
Umsetzung mit Wasserstoffperoxid. 

(176) 4- [ (3-Methylphenyl) aminol -6- C (1--methyl~N-oxido-4-piperi­
dinyl) -amino] -pyrimido [S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 212-214°C 
Rf-Wert: 0,53 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester/Methanol • 
2:8:3) 
Hergestellt aus der Verbindung 62 des Beispiels 1 durch 
Umsetzung mit Wasserstoffperoxid. 

(177) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(4-oxo-1-piperidinyl)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 31 des Beispiels 1 durch Um­
setzung mit Pyridiniumdichromat. 
Schmelzpunkt: 122-124°C 
Rf-Wert: 0,40 (Aluminiumoxid; Petrolether/Eseigester = 1:1} 

(178) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[2-(2-hydroxyethyloxy)ethyl­
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 99-l01°C 
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Ber.: C 59,98 H 5,92 N 24,68 

Gef.: '59,75 6,01 24,56 

(179) 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-(2,3-dihydroxypropylamino)­
pyrimido{S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt : ·· :.187-189° c 
Rf-Wert: 0,39 {Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:2) 

Ber.: C. S8,88 H 5,56 N 25,75 

Gef.: 58,85 5,60 25,50 

(180) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[4-(2-oxo-l-pyrrolidinyl)­
phenylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimi~in 

Schmelzpunkt: 21·2-214•c 

Rf-Wert: 0,42 (Kieselgel; Petrole~her/Essigester/Methanol -
10:10:2) . 
Massenspektrum': M+ • 303 

(181) 4-(Phe~ylamino)-6-(phenylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(182) 4-[N-Methyl-N-phenyl-amino)-6-(N-methyl-N-phenyl-amino]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(183) 4-[(4-Chlor-3-fluor-phenyl)amino]-6-(1,3-dihydroxy-2-me­
thyl-2-pre>PYlamino)-pyrimido[S,4-d~pyrimidin 

schmelzpunkt: > 2Jo•c · · 
Rf-Wert: 0,30 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
l.0:10:3) 
Massenspek~rum: M+ • 378/380 

(184) 4-[(3-Methyl~henyl}amino]-6-(4-(morpholino)carbonyl-1-pi­

peridinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin' 
.' • '!: ... 

Hergestellt aus der Verbindung 46 des Beispiels 1 durch Um-
setzung mit N,1f 1 -carbonyldiimida~_und Morpholin. 

•, '·:·. 

Schmelzpunk:t: 2os-212°c 
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Rf-Wert: 0,58 (Kieselgel; Petrolether/Bssigester/Methanol = 
10:8:4) 
Massenspektrum_: M+ = 433 

(185} 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(t~is-hydroxymethyl-methyl­

amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 222-224°C 
Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol -
10:5:2) 
Ber.: 
Gef.: 

C 57,29 H 5,65 
57,12 5,69 

N 23,58 

23,70 

(186) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(4-acetylamino-l-piperidin­
yl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 61 des Beispiels 1 durc::h Um­
setzung mit_Triethylamin und Acetanhydrid. 
Schmelzpunkt: 22s-230°c 

Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol • 10:1) 
Ber.: C 63,64 H 6,14 N 26,00 
Gef.: 63,52 6,18 25,62 

(187) 4-[(3-Methylphenyl}amino)-6-(4-methylsulfonylamino-l­
piperidinyl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 61 des ~eispiels l durch 
umsetzung mit Triethylamin und MethansulfonsAurechlorid. 
Schmelzpunkt: 182-187°C 
Rf·Wert: o,60 (Kieselgel; Methylenehiorid/Methanol • 10:1) 

(188) 4- [ (3-Methylphenyl)amino] .. 6- (4-methoxycarbonylamino-1-pi­

peridinyl) -pyrimido [S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung 61 des Beispiels l durch 
Umsetzung mit 
Schmelzpunkt: 
Rf-Wert: 0,40 

Triethylamin und Chloram.eisensi.uremethylester. 
178-180°C 
(Kieselgel; Methyl~nchlorid/Methanol • 10:0,75) 
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(189) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[4-(N,N-dimethylaminocarbon­

yl)amino-1-piperidinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Hergestellt aus der Verbindung 61 des Beispiels 1 durch 

Umsetzung_mit Triethylamin und N,N-Dimethylcarbamidsaure­

chlorid. 
Schmelzpunkt:·220-227°C 

Rf-Wert: 0,53 {Kieselgel1 Methylenchlorid/Methanol - 10:1) 

(190} 4-[(3-Metbylphenyl)amino]-6-(4-cyanamino-l-piperidinyl)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Hergestellt aus der Verbindung 61 des Beispiels 1 durch Um­

setzung mit Bromcyan. 

Schmelzpunkt: 220·224°C 

Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:3) 

Massenspekt711m: M+ • 360 

(191) 4-[(3-Methylpbenyl)amino]-6·(4-formylam£no-1-piperidin­

yl)-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

Hergestellt aus der Verbindung 61 des Beispie~s l durch 

Umsetzung mit AmeisensAuremethylester. 

Schmelzpunkt: 196-198°C 

Rf-Wert: 0,58 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol = 10:1,5} 

(192} 4-((3-Methylphenyl}amino]-6-(4-isopropylaminocarbonylme­

thyl-1-piperazinyl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 146-1Sl°C 

Rf-Wert: 0•42 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:8:2) 

Massenspektrum: M+ = 420 

(193} 4-[(3-Methylphenyl)aminol-6-~4-(2-hydroxymethyl-1-pyrro­

lidinyl}phenylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Hergestellt aus den Verbindungen ~r Beispiele 2 und xx. 
Schmelzpunkt: 2oa-210°c 

.Rf-Wert: 0,50 (Itieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol e 

10:8:2) 
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(194) 4·[(3-MethylJ?henyl)amino]-6~[(1-benzyl-4-piperidinyl)­

amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 143-145°C 
Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:2) 

Massenspektrum: M+ = 425 

(195) 4- [ (3-Methylphenyl) amino] -6- [ (l.-ethoxycarbonyl-4-piperi­
dinyl) amino] -pyrimido (5, 4.-d] pyrimidin 
Schmelzpunkt: 160-l63°C 
Rf-Wert: 0,46 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:9:2) 

Ber.: 
Gef.: 

C 61,90 H 6,18 
61,73 6,23 

N 24,06 
24,08 

(196) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(3-(2-oxo-1-pyrrolidinyl)­
propylam~no]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpu.Dkt: ll8-12o•c 

Rf·Wert: 0,25 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:2) 

(197) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-(2-(1,4,7,10,13-pentaoxacyc­

lopentadecyl)-ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 145-147°C 
Rf-Wert: 0,37 (Aluminiumoxid; Petroiether/Essigester/Methanol = 

l.0:10:1) 
Ber.: C 59,48 H 

Gef.: 59,56 

6,65 

6,69 
N 17,34 

17,28 

(198) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[2-(l,4,7,10,l3,16-hexaoxa­
cyclooctadecyl)-ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 7 2 - 74 •c ·· 
Rf·Wert: o,29 (Aluminiumoxid; Petrolether/Bssigester/Methanol = 
10:10:1) 
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(199) 4-[(2-Cyclopropylphenyl)amino]-6-morpholino-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt.: 171-173°C 
Ber.: C 65,.49 H 5,78 
Gef': 65,24 S,84 

N 24,12 
24,06 

(200) 4·[(3-Methylphenyl)amino]-6-(4-(2-hydroxyethyl)-l-pi­
perazinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 140-l42°C 
Rf-Wert: 0,45 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:1} 

{201) 4-[(4-Amino-3-cyano-phenyl)amino]-6-[(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl)-amino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 200°c 
Rf-Wert; 0,.44 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:3) 

(202) 4- [ (3,4-Dic:hlorphenyl) aminol-6- ( (trans-4-hydroxycyclo­
hexyl)-aminc]-pyrimido [S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 220-222°c 
Rf-Wert: 0,57 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester/Metbanol = 
10:10:1) 

(203} 4-[(3-Chlor-4-methoxy-phenyl)aminol-6-((trans-4-bydrox­
ycyclohex:yl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmel~t: .1J,_7-lg9°C ·• 
Rf-Wert: 0,40 (Aluminiumoxid; Pet:t'Olether/Essigester/Methanol • 
10:10:2) 

Ber.: 
Gef.; 

C -56,92· -H 5,28 

56,71 S,29 
N 20,96 

20,54 

(204) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)am.inol-6-[(trans-4-hydroxy-
cyclohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Sehmelzpunkt: 222-224°C 
Ber.: c 55,60 H 4,66 
Gef.: SS,40 4,75 

N 21,61 

21,35 
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(205) 4-[(4-Amino-J-nitro-phenyl)amino]-6-[(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 2so-2s2°c 
Rf-Wert: 0,32 (Kieselgel; Petrolether/Bssigester/Methanol = 
10:10:2) 

(206) 4-[(4-Chlor-3-nitro-phenyl)anii.no]-6-[(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 235-237°C 
Rf-Wert: 0,28 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:3) 

Ber.: c Sl,99 H 4,36 N 23,57 
Gef.: 51,70 4,45 23,78 

(207) 4-[(4-Amino-3,s~dichlor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-hy­

droxycyclohexyl)-amino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 2so-2s2°c 

Rf-Wert: 0,23 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:3) 

Ber.: 
Gef.: 

c 51,43 

51,55 

H 4,55 N 23,32 

4,70 23,35. 

(208) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-l>utyloxy-pyrimido[S,4-dl­
pyrimidin 
Schmelzpunkt: 54-S6°C. 

Rf-Wert: 0,67 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 10:7) 
Massenspektrum: M+ • 309 

{209} 4- [ (3-Methylphenyl)·amino]·-.6o.: (113.;;dihydi"C>xy-2-propyl­
amino} -pyrimido [S, 4-d]pyrimidin 
Scbmelzpunkt: 170-172°C 
Rf-Wert: 0,27 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:3) 

Ber.: 

Gef.: 
c 58,88 

58,65 

H 5,55 N 25,75 

5,57 25,80 
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(210} 4-[(3-Chlor-4-fluor-pbenyl)amino]-6-((2-hydroxy-i-phe­
nyl)-l-ethylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(211) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(2-hydroxy-2-phe­
nyl)-l-ethylamino]-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 

(212) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6~[(1-hyd.roxy-3-phe­

nyl)-2-propylaminoJ-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(213) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl}aminol-6-[(1-hydroxy-1-phe­
nyl)-2-propylamino]-pyrimido{S,4-d~pyrimidin 

Schmelzpunkt: 234 - 236°C 
Rf-Wert: 0,42 tKieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:1) 

Massenspektrum: M+ = 424 

(214) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)a~inol-6-[(1,3-dihydroxy-l­

phenyl)-2-propylaminol-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 176-178°C 
Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Petroletber/Essigester/Methanol • 
10:10:2) 

(215) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(l,3-dihydroxy-l-{4-
nitrophenyl))-2-propylamino}-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(216} 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(l-hydroxy-3-meth­
oxy-l-phenyl)-2-propylaminoJ-pyrimido[S,4-d}pyrimidin 

(217) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(i-hydroxy-3-me­
thyl}-2-butylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(218) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-{hydroxyrnethyl)­
cyclopentylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(219) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[(2-hydroxy-2-(J-hy­
droxyphenyl)}-1-ethylaminoJ-pyrimido(S,4-dJpyrimidin 
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(22.0) 4- [ (3-Chlor-4-fluor..;phenyl) amino] -6- [ (2-hydroxy-2- (4-hy-
. . . . 

droxyphenyl))-1-ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(221) 4- [ {3-Chlor-4•fluor-phenyl) amino] -6- C (l-hydroxy-1- (4-hy­
droxyphenyl)) -2-propylamino]-pyriinido[S,4-d]pyrimidin 

(222) 4;.. [ (3..;Chlor-4•.fluor-phenyl)amih.oi-6- Ctris- (3-hydroxy­
propyl) -methylamino] -pyrimido [S~ 4-d]pyrimidin 

(223) 4- [ C3-chlor~4-fluor..;phenyl°> amino] ··6- [N;..methyl-N- (2-hy­
droxyethyl) aminoJ -pYl:-imido [S,4.:;d]pyrimidiii 

(224) 4-[(3•Chlor-4•fluor-phE!!nyl)aminoi-6-[3-carboxy-1-propyl­
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(225) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-aminocarbonyl-
1-propylamino]-pjrimido(S,4-d]pyrimidil'l: 

. . 

(226) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminol-6-[3-(N-methylamino-
carbonyl)-l-propylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrim.:i.din 

(227) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[3-(N,N-dimethyl­
aminocarbonyl) -1-propylamino] -pyrim.ido [S, ·4-d] pyrimidin 

(228) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-(N-formylamino)­
l-propylamino]-pyriinido[S,4-d]pyrimidin 

(229) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-(methoxycarbonyl­
amino} -1-propylaminol-pyrimido [5, 4-.d] pyl:-imidin 

(230) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[2-(N-acetylamino)-
1-ethylamino]-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

(231) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(3-amino-2-hydroxy­
l-propylaminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(232) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl}amino)-6-[3-{morpholino)-. ,, .. 
1-propylamino]~pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

•. 

(233} 4-({3~Chlor-4-fluor-phenyl)a~ino)-6-[2-(1-piperazinyl)­

l-ethylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin . . . . . . 

(234) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino}-6-[2-(1-pyrrolidinyl)­
l-ethylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(235) 4- [ < .. 3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino] -6- [3-hydroxymethyl-
1-piperidinyiJ-pyrimido [5, 4-d] pyrimidin .. '".• 

(236) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(trans~4-(methoxy­

carbonyl-~th:¥:1:oxy)cyclohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

Hergestellt aus den Verbindungen der Beispiele 2 und XXVI. 

Rf-Wert: 0,32 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10 :10 :1) . 

Massenspektl:,im: M+ • 460 
.· .. 

(237) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[(trans-4-(carboxy­
methyloxy)cY9lohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

~ . . . . 
Hergestellt.aus der Verbindung 236 des Beispiels 1 durch 

. : . fl~ . ~ .· ... 

Umsetzung mit Natronlauge in einem Methanol/Tetrahydrofuran-
Gemisch. 

~-· -

Schmelzpu:Qlct: 263 - 265°C 
. . . ~- . . ... ;. : 

Rf-Wert: O •• 4~ .. ll<ieselgel; Petrolether /Bssigester /Methanol • 
.• , . .' .:.yt::~ 

10:10:3) 

Massens.pe~t~.~ ... ~·- • 446 

(238) 4-{(3-Chlor·4-fluor-phenyl)amino]-6-((trans-4-(N,N-di­
methylaminocarbonyl-methyloxy)cyclohexyl}-amino]-pyrimido­
[S,4-d]py:ritridjin 

· .. _• . .,; 
(239) 4-(CJ-C.b,J.or-4-fluor-pbenyl}aJDino]-6-[(trans-4-(morpho-

.· . ~ ... --
linocarbony_l-methyloxy) cyclohexyl) ~amino] -pyrimido {S, 4-dl -

pyrimidin 
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(240) 4- [ (3-Chlor-4-~luor-phenyl) amino] -6- [ (trans-4- (2-meth­
oxycarbonyl-ethyl) cyclohexyl) -amino] -pyrimido [S, 4~d] pyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen der Beispiele 2 und XXIII. 
Schmelzpunkt: 144 - l46°C 
Rf-Wert: 0,62 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10: l.O :-1) 

(241) 4- ( (3-Chlor-4-fluor-·phenyl) a~ino] -6- [(trans-4- <2-carboxy­
ethyl) cyclohexyl) -amino] -pyrimido [S, 4-d) pyrimidin 
Hergestellt aus der:Verbindung 240 des Beispiels 1 durch um­
setzung mit Natronlauge in einem Methariol/Tetrahydrofuran­
Gemisch. 
Schmelzpunkt: 298 - 300°C 
Rf-Wert: 0,25 (Xieselgel; Petrolether/Essig~ster/Methanol • 
10:10:2) 

(242) 4-[(3.:Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-((trans-4-(2-~,N-di­

methylaminocarbonyl-ethyl)cyclohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]­
pyrimidin 

(243) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-(2-morpho­
linocarbonyl-ethyl)cyclohexyl)-a~noJ~pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(244) 4- ( (3-Chlor-4·-fluor-phenyl) amino] -6- [ (tran:s.;;.4- (methoxy-
. . 

carbonyl)cyclohexyl-methyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Bergestellt aus den Verbindungen der:Beispiele 2 und XXVII. 
Schmelzpunkt: 200 - 202•c 

Rt-Wert: 0,63 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:1) 
Massenspektrum: M+ • 444 

(245) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl}aminoJ-6-[(trans-4-carboxy­
cyclohexyl-methyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der VerbindUng 244 des Beispiels 1 durch 
Utnsetzung mit Natronlauge in einem Methanol/Tetrahydrofuran­
Gemisch. 
Schmelzpunkt: 269 - 271°C 
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Rf-Wert: 0,58 {Kieselgel; Petroletper/Essigester/Methanol = 

10:10:3} 
Massenspektrum: M+ • 430 

' 
{246) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)a~ino]-6-[(trans-4-(N,N-di-

methylamino-carbonyl)cyc::lohexyl-metbyl)-aminoJ-pyrimido[S,4-d]­
pyrimidin 

(247) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-(morpho­
linocarbonyl}cyclohexyl-methyl)-amµioJ-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

(248) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-isopropoxy-pyrimido­
[S,4-dJpyrimidin 
Schmelzpunkt: 125 - 127°C 
Rf-Wert: 0,42 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 10:5) 
Massenspektrum: M+ = 333 

(249) 4-[(3-Chlor-4-fluor-pbenyl)amino]-6-(4-tetrahydropyra­
nyloxy)-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(250) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl}amino]-6-{3-tetrahydrofuranyl­
oxy}-pyrimido[5,4-d]pyrimidin 

(251) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[trans-4-hydroxy­
cyclohexyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkti 200 - 202•c 

Rf-Wert: 0,35 (Itieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:1) 

Massenspektrum:·M+ • 362 

(252) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl}amino]-6-(2-tetrahydropyranyl­
methyloxy)-pyrimido[S,4-d]pyrimi~~ 

(253) 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl).~noJ -6- [trans-4- (methoxycar-
.. . '.... ~-

bony l) - cyclohexy loxy] -pyrimido [ S, 4~d]pyrimidin 
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(254) 4-[(3~Chlor-4-fluor-phenyl)amin~]-6-[trans-4-carboxy­
cyclohexyloxy]-pyrimido{S,4-d)pyrimidin 

(255) 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino] -6-. [trans-4- (N,N-di­
metbylaminocarbo~yl) -cyclohexyloxy] -~yrirnido [S, 4-d]pyrimidin 

(256) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[trans-4-(N-methyl­
aminocarbonyl)-cyclohexyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(257) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-Ctrans-4-(aminocar­
bonyl)-cyclohexyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(258) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(trans-~-(N,N-di­

methylamino)-cyclohexyloxyJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(259) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[trans-4-(N-acetyl­
amino)-cyclohexyloxy}-pyrimido[S,4-d]~imidin 

(260) 4-((3-Cblor-4-fluor-phenyl)aminol~6.:.[trans-4-(N-methyl­
sulfonylamino)-cyclohexyloxyJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(261) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[trans-4-(N-methoxy­
carbonylamino)-cyclohexyloxy]-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 

(262) 4-[(3-Chlor-4-fluar-phenyllalllinoJ..;6-Ctrans-4-(N-tert.­
butyloxycarbonylamino)-cyclohexyloxyJ-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

(263) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino)-6-(1-methyl-4-piperi­
dinyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 129 - 131°C 
Rf-Wert: 0,48 (Aluminiumoxid; Petrolether/Bssigester • 1:1} 
Massenspektrum: M+ • 389 

(264) 4-[(J-Chlor-4-fluor-phenylfamino)-6-(l-acetyl-4-piperi­
dinyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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{265) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-meehylsulfonyl-
4-piperidinyloxyJ-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

(266) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-tert.-butyloxy­
carbonyl-4-piperidinyloxy]-pyrimido.[S,4-d]pyrimidin 

(267) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-methoxycarbonyl-
4-piperidinyloxy]-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

(268) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[2-methoxyethyloxy]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(269) 4-[(3-Chlor-4-fluor-pbenyl)amino]-6-[2-hydro~ethyloxy]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(270) 4-[(l-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-methoxy-2-propyl­
oxyJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(271) 4-[(3-Cblor-4-fluor-phenyl)amino]-6-allyloxy-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(272) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[cyclobutyloxyJ-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 

(273) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminol-6-[3-{3-methyl-oxetan­
yl)-methylo~J-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(274) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)a~no]-6-[2-tetrahydropyranyl­
methyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(275) 4~((3-Chlor-4-fluor-phenyl)a~ino)-6-[3-hydroxy-cyclopen­

tyloxy] -pyrimido [ 5, 4-dl pyrimidin . 

(276) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[2-hydroxy-cyclohex­
yloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(277) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-hydroxy-cyclohex­
yloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(278) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[1-N,N-dimethylamino-
2-propyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(279) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino].;,6-(2-(morpholino)­
ethyloxyJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(280) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-methyl-3-pyrro­
lidinyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(281) 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino] -6- [l-methy_l-3-piperi­
dinyloxy] -pyrimido [5, 4-d]pyrimidin 

(282) 4-[(3-Chlor-4•fluor-phenyl)amino)-6-[l-methoxy-2-methyl-
2-propylamiiio]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(283) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-amino-1-pyrroli­
dinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(284) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-N,N-dimethylamino­
l-pyrrolidinylJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(285) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-acetylamino­
l-pyrrolidinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(286) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)ainino]-6-(3-cyanamino­
l-pyrrolidinyl] ·-pyrimido [5, 4 -d] pyrimidin 

(287) 4-[(3-Chlor-4-fiuor-phenyl)aminol-6-(3-methylsulfonyl­
amino-l-pyrrolidinyl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(288) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-methoxycarbonyl­
amino-1-pyrrolidinyl]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 
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(289) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-formylamino­
l-pyrrolidinyl]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(290) 4-({3-Chlor-4-fluor-phenyl}amino]-6-[3-N,N-dimethylamino­
carbonylamino-l-pyrrolidinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(291) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-(3-amino-1-pipe­
ridinylJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(292) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-N,N-dimethylamino­
l-piperidinyl]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(293} 4-[(3-Chlor-4-fluor~phenyl)amino]-6-[3-acetylamino~i-pi­

peridinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(294) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-methoxycarbonyl-. . 
amino-1-piperidinyl]-pyrimido(S,4-dJpyrimidin 

(295) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[3-methylsulfonyl­
amino-l-piperidinyl]-pyrimido[S,4·d)pyrimidin. 

(296) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-pyrrolidinyl­
am.ino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(297) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminol-6-ll-methyl-3-pyrro­
lidinylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimi.~in 

(298) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-acetyl-3-pyrro­
lidinylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(299) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminol-6-[1-cyano-3-pyrroli­
dinylaminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(300) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)an&~nol-6-[1-methylsulfonyl-

3-pyrrolidinylaminoJ-pyrimido[S,4-dJpyrimid.in 



W096I07657 PCl'/EP.JS/03482 

- 131 -

(301) 4- C (3·-Chlor-4-fluor....:phenyl) amino]_ -6- [1-methoxycarbonyl-
3-pyrrolidinylaminoJ -pyrimido [5, 4-d] pyrimidin 

{302) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-formyl-3-pyrroli­
dinylamino]-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 

{303) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-(N,N'.""dimethyl­
aminocarbonyl)-3-pyrrolidinylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(304) 4- [ (J-Chlor-4·-fluor•phenyl)aminoJ -6- [3-piperidinylamino] -
pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(305) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino)-6-[l-methyl-3-piperi­
dinylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(306) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]'."6-[1-acetyl-3-piperi­
dinylaminoJ-'pyrimido{S,4'...d]pyrimidin 

(307) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[l-methoxycarbonyl-
3-piperidinylamino] ~pYz-imido[S,4-d]pyrimidin 

(308) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(1-methylsulfonyl-
3-piperidinylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(309) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[2,S-dimethyl-l-pi­
perazinyl]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(310) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[3-methyl-1-pipera­
zinyl]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(311) 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino] :;.6- [4- (2-aminoethyl) -
1-piperazinylJ-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(312) 4-[(3-Chlor-4-fluor•phenyl)amino]-6-[4-(2-(2-hydroxy­
ethyloxy)ethyl)-1-piperazinylJ-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

,_ 
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(313) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[2-butyloxy]-pyri­
mido[S,4-d}pyrimidin 

(314) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[trans-4-methoxy­
cyelohexyloxy]-pyrimido[S,4-d]pyri~din 

(315) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(1,3-dihydroxy-
2-propylamino)-pyrimido(S.4·d]py.rimidin 
Schmelzpunkt: 213 - 21s•c 

Rf-Wert: 0,37 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 10:8) 

(316) 4-{(3,4-Diehlor-phenyl)amino]-6-(1,3-dihydroxy-2-pro­
pylamino)-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 

(317) 4-[(3-Chlor-phenyl)aminoJ-6-(l,3-dihydroxy-2-propyl­
amino)-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

(318) 4-[(3-Brom-phenyl)amino]-6-{l,3-dihydroxy-2-propylamino)­
pyrimido[S,4~dlpyrimidin 

(319) 4-[(3-Nitro-phenyl)ami.no]-6-(1,3-dihydroxy-2-propylami­
no)-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

(320) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-(1,3-dihydroxy-2-propylami­
no) -pyrimido [S, ~ -d] pyrimidin 

(321) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-(1,3-dihydroxy-2-methyl-
2-propylamino)-pyrinddo[S,4-d]pyrimidin 

(322) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino]-6-(1,3-dihydroxy-2-methyl-
2-propylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(323) 4-[(3-Brom-phenyl)aminoJ-6-(1,3-dihydroxy-2-methyl-
2-propylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

: 0. 

(324) 4-[(3-Nitro•phenyl)amino]-6-(1,3-dihydroxy-2-methyl-
2-propylamino)-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 
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(325) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino)-6-(1,3-dihydroxy-2-methyl-
2-propylamino)-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

.. 

(326) 4-((3-Methyl-phenyl)amino]-6;,.(l,3.;:.dihydroxy-2-methyl-
2-propylam:ino)-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

(327) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino].;.6...;(l-hydroxy-2-methyl-
2-propylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 255 - 259°C . 
Rt-Wert: 0,54 (Kieselqel; Essiqester/Methanol = 20:1) 

(328) 4-((3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-(l-hydioxy-2-methyl-
2-propylamino)-pyrimido[S,4-d].pyrimidin 

(329) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino]-6-{l•hydroxy-2-methyl-2-pro­
pylamino)-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(330) 4-((3-Brom-phenyl)amino]-6-(l-hydroxy-2-methyl-2-propyl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(331) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-(1-hydroxy-2-methyl-2-propyl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(332) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6~(1-hydroxy~2-methyl-2-pro­
pylamino)-pyrimido[5,4-d)pyrimidin 

(333) 4-( (3-Nitro-phenylJ aminoJ-6-( (trans-4-hydroxycyclohexyl)­
amino]-pyrimido (_5, 4-d]pyrimidin 

(334) 4-((3-Ethinyl-phenyl)amino~-6-[(trans-4-hydroxycyclo­

hexyl}-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(335) 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino]-6-[ (4-amino-. . . 

cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(336) 4-((3,4-Dichlor-phenyl)aminoJ-6-[(trans-4~aminocyclo­

hexyl)amino]-pyrimido[5,4-dJpyrimidin 
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{337) 4- [ (3-Chlor-phenyl) amino} -6-.(:(trans-4-aminocyclohexyl) -
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{338) 4-[(3..;;Brom-phenyl)amino]-6-[(~rans-4-aminocyclohexyl)­

amino)-pyrimido[S,4-d).pyrimidin 

(339) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino}-6-[(trans-4-aminocyclohexyl)­
amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(340) 4-({3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-[(trans-4-aminocyclohexyl)­
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{341} 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)atnino)-6-[(trans-4-dimethyl­
aminocycloh~xyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(342) 4-[(3;4~Dichlor-phenyl)amino)-6-[(trans-4-dimethyl-
aminocycloh~l)aminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(343) 4-[(3-Ch~or-phenyl)amino]-6-[(trans-4-dimethylamino­

cyclohexyl)amino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(344) 4-£(3-Brom-phenyl)amino]-6-[(trans-4-dimethylamino­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

(345) 4-[(3-Nitro~phenyl)amino]-6-[{trans-4-dimethylamino-
~ •. . .- . . 

cyclohexyl) amino]. -pyrimido (5, 4 -d] pyrimidin 

(346) 4-[(3~~thinyl-phenyl)amino]-6-[{trans-4-dimethylamino­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

._,_. 

(347) 4-[(3-ChlQ%'-4-fluor-phenyl)amino]-6-[{trans-4-acetyl-..... 
aminocyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(348) 4-((3,4-Dichlor~phenyl)amino]-6-[(trans-4-acetylamino­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 



wo96107657 

- 135 -

(349) 4-((3-Chlor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-acetylaminocyclo­
hexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(350) 4-[(3-Brom-phenyl)amino]-6-[(trans-4-acetylaminocyclo-
. . . . : : 

hexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(351) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-[{trans-4-acetylaminocyclo­
hexyl)aminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(352) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-[(trans-4~acetylaminocyclo­

hexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(353) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-~-[(trans-4-methylsul­

fonylaminocyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(354) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-methylsul­
fonylaminocyclohexyllamino]-pyrimido[S,4-cilPyrimidin 

(355) 4-[(3-Chlor-phenyl)aminoJ-6-[(trans-4-methylsulfonyl­
amincicyclohexyl)aminoJ-p}rrimido[S,4-d]pyrimidin 

(356) 4-[(3-Brom-phenyl)amino]-6-[(trans-4-methylsulfonyl­
aminocyclohexyl >amino] -p}rrimido rs, 4-dl pyriftiidin .· 

(357) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-[~trans-4-methylsulfonyl­
aminocyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4~d]pyrimidin 

(358) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)aminol-6-[{trans-4-methylsulfonyl­
aminocyclohexyl") amino] ~pyrimido (5, 4-d] pyrimidin 

(359) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-methoxy­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(360) 4-((3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-methoxycyclo­
hexyl)amino]-pyrimido(S~4-d]pyrimidin 

(361) 4-[(3-Chlor-phenyl)aminoJ-6-[(trans-4-methoxycyclo­
hexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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.. 
(362) 4-[{3-Brom-phenyl)amino]-6-C<~rans-4-methoxycyclohexyl}-

amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(363) 4- [ (3-Nitro-phenyl) amino] -6- [_(trans-4-methoxycyclohexyl) -
amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(364) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-[{trans-4-methoxycyclo­
hexyl)amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(365) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)am.ino]-6-[trans-4-carboxy­
cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{366) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl}amino}-6-[trans-4-carboxy-cyclo­
hexylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(367) 4-[(3-Cblor-phenyl)amino]-6-[trans-4-carboxy-cyclohexyl­
aminoJ-pyrimidO[S,4-dJpyrimidin 

(368) 4-[{3-Brom-phenyl)amino]-6-[tXC1ns-4-carboxy-cyclohexyl­
aminoJ-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(369) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino)-6-[~rans-4-carboxy-cyclohexyl­

amino]-pyrimido{S,4-d)pyrimidin 

{370) 4- [ (3-Bthinyl-phenyl) aminol -6-{[trans-4-cart>oxy-cyclohex­
ylamino] -pyrimido [5,4-d]pyrimidin 

(371) 4-((3-Cblor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[trans-4-(N,N-di­
methylamino-carbonyl)eyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(372) 4- [ (3,4-Dichlor-phenyl)amino]:,.6-[trans-4- (N,N-dimethyl­
amino-carbonyl) cyclobexylamino)-pyrimid.o [S,4-d]pyrimidin 

(373) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino)-6-(t~ans-4-(N,N-dimethylamino­

carbonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d}pyrimidin 
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(374) 4-[(3-Brom-phenyl)amino]-6-[trans-4-{N,N..,dimethylamino­
carbonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(375) 4-[(3-Nitro-phenyl}amino)-6-[trans-4-(N,N-dimethylamino­
carbonyl} cyclohexylaminoJ -pyrimido [S, 4-d]_pyrimidin 

(376) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)aminoJ-6-[~ran$-4-(N,N-dimethyl-. . . . 

amino-carbonyl)cyclohexylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(377) 4-[(3-Chlor~4-fluor-phenyl)amino]-6-[trans-4-(morpho­

linocarbonyl)cyclohexylaminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{378) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)aminoJ-6-[trans-4-(morpholino­
carbonyl) cyclohexylamino] -pyrimido cs·, 4 -d] l>Yriniidin 

{379) 4-[(3•Chlor-phenyl)aminol-6-(trans-4-(morpholinocar­
bonyl)cyclobexylamino]-p}rrimido[S,4-d]pyrimidin 

(380) 4-[(3-Brom-phenyl)amino]-6-[trans-4-hnorpholinocarbonyl)­
cyclohexylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(381) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-[trans-4-(morpholinocarbon­
yl) cyclohexylamino] -pyrimido [S, 4 ~dlpyrimidin . 

{382) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-[trans-4-J~orpholinocarbon­

yl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(383) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(trans-4-(pyrroli­
dinocarbonyl)cyclohexylaminol•pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(384) 4-((3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-[trans-4-(pyrrolidino­
carbonyl) cyclohexylamino] -pyrimido CS, 4-dl pyrimidir1 

(385) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino]-6-[trans-4-(pyrrolidinocarbon­
yl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4•d]pyrimidin 

(386) 4-[(3-Brom-phenyl)amino)-6-[trans-4-(pyrrolidinocarbon­
yl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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{387) 4-((3-Nitro-phenyl)aminol-6-[trans-4-(pyrrolidinocarbon­
yl)cyclohexylaminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{388) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-[trans-4-(pyrrolidinocar­
bonyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{389) 4-((J·Chlor-4-fluor-phenyl)aminol-6-[(cis-4-hydroxy-cyc­
lohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(390) 4-[{3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-[(cis-4-hydroxy-cyclohex­
yl)amino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(391) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino]-6-[(cis-4-hydroxy-cyclohexyl)­
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(392) 4-[{3~Brom-phenyl)amino]-6-[(cis-4-hydroxy-cyclohexyl)­

amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{393) 4-((3-Nitro-phenyl}amino]-6-[(cis-4-hydroxy-cyclohexyl)­
aminoJ-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

(394) 4-[(3-Ethinyl-phenyl}amino]-6~((cis-4-hydroxy-cyclo­

hexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(395) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amJ,no]-6-[N-(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl)-N-methyl-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 243 - 246°C 
Rf-Wert: 0,51 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:8:2) 

{396} 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)aminol"'.'.6-(N-(trans-4-hydroxy-cyc­
lohexyl)-N-methyl-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(397} 4-[(3-Chlor-phenyl)amino)-6-(M-(trans-4-hydroxy-cyclo­
hexyl)-N-methyl-aminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(398) 4-((3-Brom-phenyl)aminol-6-[N-(trans-4-hydroxy-cyclo­
hexyl)-N-methyl-aminoJ-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

(399) 4-((3-Nitro-phenyl)amino]-6-[N-(trans-4-hydroxy-cyclo­
hexyl) -N-methyl·-aminoJ ·-pyrimido [5 ,4-d]pyrimidin 

(400) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-[N-(trans-4-hydroxy-cyclo­
hexyl)-N-methyl-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(401) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(trans-4-hydroxy-4-
methylcyclohexyl)amino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(402) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-{(trans-4-bydroxy-4-me­
thylcyclobeXyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(403) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino]•6-[(trans-4-hydroxy-4-methyl­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(4_04) 4- [ (3-Brom-phenyl) amino]-6- [ (trans-4-hydroxy-4-methylcyc­
lohexyl) amino] .:.pyrimido[S,4-d]pyrimidiri 

(405) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino)-6-[(trans-4-hydroxy-4-methyl­
·cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(406) 4- [ (3-Ethinyl-phenyl) amino] -6- [ (trans-4-hydroxy-4-methyl­

cyclohexyl) amino] -pyrimido (S,4-dl pyrimidin 

(407) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(c:is-4-hydroxy-4-me­
thylcyclohexyl)aminol-pyrimido(S,4-dJpyrimidin 

(408) 4-r(J,4-Dichlor-phenyl)aminol-6-[(cis-4-hydroxy-4-methyl­
cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(409) 4- [ (·3-Chlor-phenyl) amino] -6- [ (cis-4-hydroxy-4-methylcyc­
lohexyl} amino] -pyrimido[S, 4-d]pyrimidin 

(410) 4- [ (3-Brom-phenyl) amino] -6- [ (cis-4-hydroxy-4-methylcyc­

lohexyl) amino] -pyrimido [S,4-d]pyrimidin 
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(411) 4-[{3-Nitro-phenyl)amino]-6-[(cis-4-hydroxy-4-methylcyc­
lohexyl)amino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(412) 4-[(3•Ethinyl-phenyl}amino)~6-((cis-4-hydroxy-4-methyl­

cyclobexyl)amino]-pyrimido[5,4-d]pyrimidin 

(413) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino)-6-(4-tetrahydropyra­
nylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(414) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-[4-tetrahydropyranyl­
amino]-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

{415) 4-[{3-Cblor-phenyl)amino]-6-(4-tetrahydropyranylamino]­
pyrimi.do [S, 4-d] pyrimidin 

(416) 4- [Ci-Brom-phenyl) amino) -6- [4-tetrahydropyranylamino] -
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(417) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-(4-tetrahydropyranylamino]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

{418) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-[4-tetrahydropyranylamino]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(419) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[(4-oxo-cyclohexyl)­
aminoJ-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(420) 4-((3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-[(4-oxo-cyclohexyl)ami­
no]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(421) 4-((3-Chlor-phenyl)amino]-6-[(4-oxo·cyclohexyl)amino]-py­
rimido{S,4-dJpyrimidin 

(422) 4-((3-Brom-phenyl)aminoJ-6-[(4-oxo-cyclohexyl)amino]-py­
rimido(S,4-d]pyrimidin 
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(423) 4-[~3-Nitro-phenyl)amino]-6~[(4-oxo-qyclohexyl)amino]-py­

rimido[S,4-d]pyrimidin 

(424) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)aminoJ-6-((4-oxo-cyclohexyl)aminoJ­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(425) 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino) -6- (4-oxo-1-piperidin­
yl) -pyrimido [5 ,4-d]pyrimidin 

(426) 4-£(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-{4~oxo-l-piperidinyl)­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(427) 4- ( (3-Chlor-phenyl)·amino) -6- (4-oxo-1-piperidinyl) -pyrimi­
do [5, 4-dJ pyrimidin 

(428) 4-[(3-Brom-phenyl)amino]-6-(4-oxo-l-piperidinyl)-pyrimi­
do[S,4-d]pYz-imidin 

(429) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-(4-oxo-1-piperidinyll-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimic:lin 

(430) 4-[{3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-(4-oxo-1-piperidinyl)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 

(431) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-morpholino-pyrimido­

[5,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 218 - 221°c 
Rf-Wert: 0,47 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:5:1) 

(432) 4-[{3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-morpholino-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 

(433)" 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-morpholino-pyrimido[S,4-d]­
pyrimidin 

{434) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-morpholino-pyrimido[S,4-d]­

pyrimidin 
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(435) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(4-piperidinyl-ami­
no)-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 

(436) 4-({3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-(4·piperidinyl-amino)-py­
rimido[S,4-d]pyrimidin 

(437) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino}-6-(4-piperidinyl-amino}-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(438) 4-[(3-Brom-phenyl)amino]-6-(4-piperidinyl-amino)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(439) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-(4-piperidinyl-amino)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(440) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)aminc]-6-(4-piperidinyl-amino)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 

(441) 4-[(3,4-Dichlcr-phenyl)aminoJ-6-[2-(morpholino)-ethylami­
no]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(442) 4-[{3-Chlor-phenyl)amino]-6-(2-hnorpholino)-ethylamino]­
pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

{443) 4-[(3-8rom-phenyl)aminol-6-[2-(morpholino)-ethylaminol­
pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(444) 4-[(3-Nitrc-phenyl)amino)-6-[2-(morpholino)-ethylamino]­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(445) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]•6-(2-(morpholino)-ethylami­
no]-pyrimido[5,4-d]pyrimidin 

(446) 4-[(3-Methyl-phenyl)amino]-6-[2-(morpholino)-ethylamino]­
pyrimido(S,4-d)pyrimidin 



----··---.:..;. 

PCl'/EnSI03482 

- 143 -

(447) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]~6~isopropylamino-pyri­

mido [ s, 4 -d] pyrimidin-

(448) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-isopropylamino-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(449) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-isopropylamino-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(450) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-isopropylamino-pyrimido­
[S,4-d]pyritt\idin 

(451} 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(tert.-butylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(452) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-(tert.•butylamino)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 

(453) 4-[(3-Chlor-phenyl)aminol-6-(tert.-butylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 

(454) 4-[(3-Brom-phenyl)amino)-6-(tert.-butylamino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(455) 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-(tert.-butylamino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(456) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-{tert.-butylamino)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(457) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(1-hydroxy-2-propyl­
amino)-pyrimido[S,4-dlpyrimidin 
Schmelzpunkt: 227 - 231°C 
Rf-Wert: 0,44 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:2) 

(458} 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino)-6-(1-hydroxy-2-propylami­
no)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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C459) 4- ['(3-Chlor-pbenyl) amino] -6- (l-bydroxy-2-propylamino) -
pyrimido[S,4-d}pyrimidin 

(460) 4-[{3..rBrom-phenyl)aminol-6-(l-hydroxy-2-propylamino)­
pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

(461} 4- [ (3.•Nitl:'o-phenyl) aminoJ -6- (1-hydroxy-2-propylamino) -
pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(462) 4-{(l~Bthinyl-phenyl)amino]-6-{l-hydroxy-2-propylaminol­

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(463) 4~ [ (3-Chlor-4-fluor-pbenyl) a1:11ino] -6- (l-methyl-4-piperi­
dinyl-amino) -pyrimido [5, 4-dlpyrimidin 

(464) 4 .. ({3·,4~Dichlor-phenyl)amino] -6- {l-methyl-4-piperidinyl­

amino)-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(465). 4- {-t3..:Chlor-phenyl) amino] ·6- (1-methyl-4-piperidinyl-ami­
no) -pyrimido (S,4-d]pyrimidin 

(466) 4-[(:J-...-Brom-phenyl)aminoJ-6-(l-methyl-4-piperidinyl-ami­
no)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(467) 4- [ (l-ll'itro-phenyll amino] -6-.fl-methyl-4-piperidiny1-ami­
no) -pyrimido [5,4-d]pyrimidin 

·.· :·:: ~;()L~H 

(468) 4-((3-Ethinyl-phenyl}amino]-6-(l-methyl-4-piperidinyl-
amino)-pyr~m~do[S,4-d)pyrimidin 

(469) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(propargylamino)-py­
rimido [5, 4-dl.PYt:imidin . . . 

(470) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-(propargylamino}-pyrimi­

do[S,4-d]py;-imidi~ .... ·... .. 
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(471) 4-((3-Chlor-phenyl)amino]-6-(propargylaminol~pyrimido­

[S,4-d]pyrimidin 

(472) 4-[{3-Brom-phenyl)amino]-6-(propargylamino)-pyrimido­
[S, 4-dl pyrimidin ·· 

(473; 4-[(3-Nitro-phenyl)amino]-6-(propargylamino)-pyrimido­
[5, 4 -dl pyrimidin 

_(474) 4- [ (3-Ethinyl-pheny~) amino] -6- (propargylallQ.no)-pyrimido­
(5,4-d]pyrimidin 

(475) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminol-6-(l-pyrrolidinyl)-py­
rimido[S,4-d]pyrimidin 

(476) 4-[(3,4-0ichlor-phenyl)amino]-6-(l-pyrrolidinyl)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(477) 4-((3-Nitro-phenyl)amino)-6-(l-pyrrolidinyl)-pyrimido­
(S,4-d]pyrimidin 

(478) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino]-6-(l-pyrrolidinyl)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(479) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(tetrahydrofurfuryl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunlct: 158 - l60°C 

Rf-Wert: 0,40 (ltieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

(480) 4-[(3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-(tetrahydrofurfurylami­
no)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(481) 4-[(3-Chlor-phenyl)aminol-6-(tetrahydrofurfurylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(482) 4-((3-Brom-phenyl)aminol-6-(tetrahydrofurfurylamino)­
pyrimido{S,4-d]pyrimidin 
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(483) 4- [ (3-Nitro-phenyl}amino] -6".'.Ctetrahydrofurfurylamino) -
pyrimido [ S ,· 4-dl pyrimidin 

(484) 4-[(3-Ethinyl-phenyl)amino)~6-(tetrabydrofurfurylamino)­
pyrimido[S;4-d]pyrimidin 

(485) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)a~ino]-6-(3-tetrahydrofuranyl­
amino}-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus den Verbindungen cier Beispiele 2 und XIX. 
Schmelzpunkt: 239 - 241°C 
Rf-Wert: 0,51 {fCieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
lO:lO:l) 

(486) 4-[{3,4-Dichlor-phenyl)amino]-6-(3-tetrahydrofuranyl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(487) 4-[(3-Chlor-phenyl)amino]-6-(3-tetrahydrofuranylamino)­
pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(488) 4-[(3..:.BrOin-phenyl)aminoJ-6-(3-tetrahydrofuranylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimiclin 

(489) 4-((3~Nitro~phenyl)amino]-6-(3-tetrahydrofuranylamino)-
pyrimido[S~4~d]pyrimidin . 

(490) 4-[(l~E~ij;nyl~~enyl)amino]•6-(3-tetrahydrofuranylamino)­
pyrimido[S,4..:d]pyrimidin 

(491) 4-[(3-Chlcr-4~fluor-phenyl)am.j.no]-6-[2-(l-methyl-4-pipe­
razinyl) ethylamino]-tpy.rimido [S, 4 -d) pyrimidin 

(492) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[2-(l-acetyl-4-pi­
perazinyl)etbylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(493) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyll.,.U.noJ-6-(2-(l-methylsulfonyl-
4 -piperazinyl}~thyl_aminoJ -pyrimido [5, 4-dJ pyrimidin 
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(494} 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl) anii~ol -6- [2-:- (1-methoxycar­
bonyl-4-piperazinyl) ethylamino] -pyrimido [5, 4-d] pyrimidin 

(495) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl}amino]-6-[2-(l-cyan-4-pipera­
zinyl)ethylaminoJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

. : ' 

(496) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino)-6-[2-(1-dimethylamino-
carbonyl:..4-piperazinyl)ethylainino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(497) 4·[(4-Amino-3,S-dibrom-phenyl)ami~c:>]-6-[(trans-4-hydroxy­

cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

schmelzpunkt: 22a - 23o•c 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 

10:10:3) 

Ber.: C 42,45 H 3,76 N 1~,)S 

Gef.: 42,59 4,10 19,06 

Massenspektrum: M+ = 507 

(498) 4- [ (4-Amino-S-brom-3-chlor-phenrl> amino] -.6- [ Ctrans-4-hy­

droxy-cyclohexyl) aminoJ -pyrimido[S,4-d]p~imidin 

(499) 4-((3,S-Dichlor-4-dimethylamino-phenyl)amino]-6-[(trans-
4-hydroxy-cyclohexyl) amino] '-pyrimid.o cs~ 4-d] pyrimidin 

(500) 4- [ (4-Acetylamino-3, S-dichlor-phenyl) amino] -6- ((trans-
4-hydroxy-.cyclohexyl) amino] -pyrimi.do[S,4-d]pyrimidin 

(501) 4-[(4-Methylsulfonylamino-3,S-dichlor-phenyl)amino)-
6-[(trans-4-hydroxy-cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(502) 4-{(4-Trifluormethylsulfonylamino~3,5-dichlor-phenyl)ami­

noJ-6-((trans..;4-hydroxy-cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyri­
mi din 

(503) 4~[(3,S-Dibrom-4-hydroxy-phenyl)amino]-6-[(trans-4-hy­
droxy-cyclohexyl)aminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(504) 4-((3,S-Dichlor-4-hydroxy-phe~yl)aminol-6-[(trans-4-hy­

droxy-cyclohexyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(505) 4-[(3,S-Dichlor-4-methoxy-phenyl)amino)-6-[(trans-4-hy­
droxy-cyclohexyl)amino]-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(506) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-[3-hydroxyeyclo­
pentylamino]•pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(507) 4-[(3-Chlcr-4-fluor-phenyl)amino]-6-[1-hydroxy-3-methyl-
3-butylaminol-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(508) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[l-hydroxy-4-methyl-
4-pentylamino]-pyrimido{S,4-d]pyrimidin 

(509) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-methyl-pyrimido­
[5, 4-dl pyriniidin 

{510) 4-[(3·Chlor-4-fluor-phenyl)aminol-6-phenyl-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(511) 4-[(3-Chlor·4-fluor-phenyl)aminoJ-6-(4-methoxyphenyl}­
pyrimido[S.4-cl]pY'rimidin 

(512) 4-((3-Cblor-4-fluor-pbenyl)amino]-&-[4-(2-hydroxymethyl-
1-pyrrolidinyl)cyelohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(513) 4-[(3-Chlor-4-fluor-pbenyl)atninol-6-[4-(2-oxo-l-pyrro­
lidinyl)cyc:loh.exylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(514) 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl}aminoJ-6-[4-{N-acetyl-N-me­
tbylamino) ·cyclohexylamino] -pyrimido Cs, 4-d] pyrimidin 

(515} 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[4-(N,N-bis-(2-by­
droxyethyl)amino)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d}pyrimidin 
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(516) .4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino] ~6- [4- (N-ethyl-N- (2-hy­
droxyethyl) amino) cyclohexylamino] -pyrimido [S, 4-d] pyrimidin 

(517) 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ--6- [4 .. (l,-pyrrolidinyl} -. . . 

cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
... -·':. 

(518) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)ami~o]-6-[4-(2-oxo-l-imidazo­

lidinyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d}pyrimidin 

(519) 4-[(3-Chlor-4..;fluor-phenyl)ami.no] .. 6-[4-(3-methyl-2-oxo­
l-imidazolidinyl)cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(520) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)a~ino]-6-[4-CN-acetyl-N-me­

thylamino)phenylaminoJ-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 

(521) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[4-(N,N-bis-(2-hy­
droxyethyl)amino)phenylamino]-pyrimido[S,4-dJpyrimidin 

(522) 4- [ {3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino] -6- [4- (N-ethyl-N-(2-hy­
droxyethyl) amino)phenylamino] -pyrimido [5,4-d]pyrimidin 

(523) 4- ( (3-Chlor-4-fluor-phenyl) aminoJ.-6- [4- (1-pyrrolidin­
yl)phenylamino] -pyrimido [5,4-d]pyrimidin 

(524) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[4-(2-oxo-l-imidazo­
lidinyl)phenylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(525) 4- [·(3-Chlor-4-fl'Lior-phenyl) amino] -6- [4- (3-methyl-2-oxo­
l-imidazolidinyl) phenylamino] -pyrimido (S,4-dJpyrimidin 

(526) 4-[(3-Difluormethoxy-phenyl)aminoJ-6-[(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl}amino]~pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(527) 4-[(J-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[4-morpholino-cyclo­
hexylamino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
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(528) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[4-morpholino-phenyl­
amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: ·250 - 254°C 

Rf-Wert: 0,49 (Xieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:2) 

(529) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-dimethylaminopyri­
mido[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 203 - 2os 0 c 

Rf-Wert: 0,85 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:2) 

Massenspektrum: M+ • 318 

(530) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminc;>J-6-[4-amino-1-piperidin­
ylJ-pyrimido(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 169 - l74°C 
Rf-Wert: o,so (Kieselgel; 
Methylenchlorid/Methanol/konz.Ammqniak • 100:30:1) 

{531) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino)-6-(4-dimethylamino-l­
piperidinyl]-pyrimido(S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 162 - 165°C 
Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol • 10:3) 

(532) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino)-6-[2-dimethylamino-1-
ethoxy]-pyrimi~[S,4-d]pyrimidin . 
Schmelzpunkt: 98 - ioo•c· 
Rf-Wert: 0,38 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:4} 

Beiapiel 2 

4-((3-Methylphenyl)amino}-6-methylaulfinyl-pyrimido(S,4-d]­
pyrimidin und 4·[(3-Methylphenyl)~ino)-6-methylsulfonyl-. . . 

pyrimido [5, 4.'.'.'d.] pyrimidin 

3,9 g 4-((3-Methylphenyl)aminol-6-methylthio-pyrimido[S,4-d]-
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pyrimidin und 6,28 g 3-Chlorperoxybenzoesiure .(SOtig) in 100 ml 
Methylenchlorid werden 75 Minuten unter Ruckfl.uB erhitzt. Nach 
dem AbkUhlen wird mit Nasser versetzt, die organische Phase 
wird abgetrennt, mit Natriumbicarbonatl6sung und Wasser ge­
waschen, getrocknet und einrotiert. Der Ruckstand wird mit 
Diethylether gerO.hrt, der Feststoff abgesaugt und getrocknet. 
Ausbeute: 4,2 g, 
Rf-Wert: 0,38 und 0,54 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 
10:10:1) 

Die verbindungen wurden chromatographisch getrennt und charak­
terisiert: 

a) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-methylsulfinyl-pyrimido[S,4-d]­
pyrimidin 
Schmelzpunkt: 11s0 c 
Rf-Wert: 0,73 (Kieselgel; Essigester/Methanol • 10:1) 

Massenspektrum: M+ • 299 

b) 4- [ (3-Methylphenyl)amino]-6-methylsulfonyl_-pyrimido[S,4-dJ -
pyrimidin 
Schmelzpunkt: 220°c 
Rf-Wert: 0,60 (Kieselgel; Essigester) 
Massenspektrum: M+ • 315 

Analog Beispiel 2 werden folgende Verbindungen erhalten: 

(1) 4-(Phenylamino)-6~methylsulfonyl-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 
Es wird ein OberschuS an 3-Chlorperoxybenzoeslure verwendet. 
Rf-Wert: 0;36· (Kieselgel; Petrc>lether/Bssigester/Methanol • 
10:10:1) 

(2) 4-(N-Metbyl-N-phenyl-amino)-6-methylsulfonyl-pyrimido­
[5,4-d)pyrimidin 
Es wird ein OberschuB an 3-ChlorperoxybenzoesAure verwendet. 
Rf·Wert: 0,32 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:1) 



PCl'JEP95/03482 

- 152 -

(3) 4-((J-Flu0x1>henyl)amino]-6-methylsulfonyl-pyrimido[S,4-d]­

pyrimidin 
Rf-Wert: 0,64 (Kieselgel; Petrolet~r/Essigester/Methanol • 

10:10:1) 

(4) 4-((3-Ch!orphenyl)amino]-6-metbylsulfonyl-pyrimido(S,4-d]­

pyrimidin 
Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Petrolet~er/Essigester/Methanol = 
10:10:1) 

(5) 4-{(3~1lromphenyl)amino]·6-methylsulfonyl-pyrimido[S,4-d]­

pyrimidin 

Rf-Wert: O,~e (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:1} 

(6) 4-[(3-,rifluo:rmethylphenyl)am~no]-6-methylsulfonyl-pyri­

mido(S,4-d]pyrimid:in 
Rf•Wert: 0,54 (ICieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

.. · ...... 
10:10:1) 

(7} 4- [ (3-MethOxyphenyl) amino] -6-tne,thylsulfonyl-pyrimido­

[S, 4-d)pyrimidin 
Rt-Wert: 0,49 CXiese~gel; Petrolet~er/Essigester/Methanol • 

10:10:1) 

(8) 4-[(3-B~li>benyl)amino]-6-methylsulfonyl-pyrimido[S,4-d]­
pyrimidin 
Rf-Wert: 0,37 (lCieselgel; Petrolether/Essigester • l:l) 

(9) 4-[(3,4-Q~chlorphenyl)aminol-6-methylsulfonyl·pyrimido­

[S,4-d]pyrimidin 
Rf·Wert: 0,45 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

(10) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-methylsulfonyl-pyri­

mido[S,4-d]pyrimidin 
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Rf-Wert: 0,45 CKieselgel; Petrolether/Es•i9ester/Methanol = 
. . 

10:8:2) 

(11) 4-[(3-Chlor-4-methoxy-phenyl)amino]-6-methylsulfonyl-py­

rimido[S,4-d]pyrimidin 

Rf-Wert·: o-, 60 {Kieselgel; Methylenchlorid/Essigester/Methanol = 
10:4:3) 

(12) 4-[(4-Amino-3-nitro-phenyl)amino]-6-methylsulfonyl-pyrimi­

do(S,4-d)pyrimidin 

Rf·Wert:. 0,19 (Kieselgel; Methylenchlorid/Essigester/Methanol = 
10:4:2) 

(13) 4-((4-Chlor-3-nitro-phenyl)aminol-6-methylsulfonyl-pyrimi­

do(S,4-d]pyrimidin 

Rf-Wert: 0,38 CICieselgel; Petrolether/Bssigester/Methanol = 
10:l0:3) 

(14). 4-((4-Amino-3-cyano-pbenyl)amino]-6-methylsulfonyl-:Pyrimi­

do[S,4-d]pyrimidin 

Rf-Wert: 0,25 (Kieselgelr Petrolether/Essigester/Methanol = 
10:10:2) 

(15) 4-[(4-Amino-3,5-dichlor-phenyl)amino]-6-methylsulfonyl-py­

rimido[S,4-d)pyrimidin 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel; Petrolether/Basigester/Metbanol • 

10 :10:2) 

(16) 4-[(4-Amino-3,S-dibJ:.om-phenyl)aminoJ-6-methylsulfonyl-py­

rimido [5, 4-dl pyrimidin , 

Rf·Wert: 0,53 CKieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 

10:10:2) 
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(10) 4-((4-Trifluormethylphenyl)am~no]-6-{cyclopropylamino)­

pyrimido[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 229_:231°C 

Rf-Wert: 0,23 (Kieselgel; Petrolet~er/Essigester a 2:1) 

(11) 4-((3-Fluorphenyl)amino]-6-methylthio-pyrimido(S,4-dl-
.,. ·- ·. . . ": 

pyrimidin 
Rf-Wert: 0~52 (Kiesel9el; Petrolether/Essigester • 2:1} 

{12) 4-[<3-'Chlorphenyl)amino)-6-methylthio-pyrimido[S,4-d)­

pyrimidin 
Rf-Wert: 0,54 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1) 

(13) 4-((3-Bromphenyl)aminoJ-6-metpylthio-pyrimido[S,4-d]­

pyrimidin 
Rf-Wert: 0,60 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1} 

(14) 4·[(3~'1'rifluormethylphenyl)aminol-6-methylthio-pyrimido­

[S,4-d]pyrimidin 
Rf-Wert: 0,62 (Kieselgel; Petroleth~r/Bssigester • 2:1) 

. . . ' . 

(15) 4-((3-Methoxyphenyl)amino]-6-~ethylthio-pyrimido[S,4-d]­

pyrimidin ... 
Schmelzpunkt·: 168-170°C 
Rf-Wert: 0,49 (Kieselgel; Petrolether/Bssigester • 2:1) 

(16) 4-((3-Ethylphe~yl)amino]-6-methylthio-pyrimido[S,4-d]-
#jl~ , .· . - "-.• . . 

pyrimidin ~ ·. 

Rf-Wert: 0,53 (Xieselgel; Petroletb,er/Essigester • 2:1) 

(17) 4-[(J~i~dphenyl)aminol-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[5,4-d)pyrimidin 
Schmelzpunkt: 240-242°C 
Rf-Wert: ~'-4,.7. (.is;eselgel; Petrolether/Essigester • 1: l) 

---~···· ·~·:ii,,; •.. 
Ber.: c 44.57 H 3,42 N 20,79 

Gef.: 44,50 3,46 20,86 
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(18) 4-[(3..:Trifluormethoxyphenyl)amino)-6-Ccyclopropylamino)­
pyrimido[S,4-dJpyrimidin 
Schmelzpunkt: l68-170°c· 

Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

(19) 4- C CJ-cyanphenyl)aminoJ .;.;6- ("cycl«;prcpylamino)-pyrimido­
[5,4-dJpyrimidin 
Schmelzpunkt: 240°C 

Rf-Wert: 0,41 (K~eselgel; Petrolether/Essigester = l:l) 

(20) 4-[(3-Ethoxycarbonylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-
. - . 

pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(21) 4-[(3-Isopropylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyri­
mido(S,4-d]pyrimidin 

(22) 4-[(3-Cyclopropylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 

(23) 4-[(4-Chlorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[S, 4-d) pyrimidin 
Sehmelzpunkt: 21a-22o•c 

Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 
Ber.: c 57,60 H 4,18 N 26,87 

Gef.: 57,71 . 4,32 26,57 

(24) 4-[(4-Methylphenyl)aminoJ-6-(cycloproi>ylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: l92-194°C 

Rf-Wert: 0,47 {Kieselgel; 
Ber.: C 65,73 H S,Sl 

Gef.: 65,67 5,65 

Petroletber/Essigester • 1:1),. 

N 28, 74 

28,51 

{25) 4-[(-4-Methoxyphenyl)aminol-6-(eyclopropylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 187-189°C 
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Beispiel 3 

4·[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-methylthio-pyrimido[S,4-d)­
pyrimidin 

4,9 g 4-Chlor-6-methylthio-pyrimido[S,4-d)pyrimidin, 2,0 g 
3-Metbylanilin, 2,4 ml Triethylamin und 100 ml Dioxan warden 
3 Stund.en auf 1D0°C erhitzt. Naeh dem Abkuhlen wird das Reak­
tionsgemisch eingeengt und &wischen Wasser und Methylenchlorid 
verteilt. Die organische Phase wird abgetrennt, getrocknet und 
eingeengt und der R~ekstand durch Chromatographie Qber eine 
KieselgelsAule (Petrolether/Essigester • 2:1) gereinigt. Der 
Feststoff wird mit Diethylether verrieben, abgesaugt und ge­
troeknet. 
Ausbeute: 2,8 g (43 t der Theorie)1 
Schmelzpunkt: i1e-12o•c 
Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1) 

Analog Beiapiel 3 werden folgende Verbindungen erhalten: 

(1) 4-(Phe:nyl~)·6-methylthio-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Rf-Wert: 0,63 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1} 

-: .. 

(2) 4-[(4-Fluorphenyl)amino)-6-(cyelopropylamino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Ausgangsmateria].., V~~.bindung des Beispiels IV, 2 1/2 t&giges 
Brhitzen. 
Schmelzpunkt: 200-202•c 

Rf-Wert: 0,44 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • l:l) 
Ber.: c 6·0, 80 H 4,42 N 28,36 
Gef.: 60,77 4,52 28,60 

(3) 4- (N-Metbyl:-lf-phenyl-amino) -6-methylthio-pyrimido.[5,4-dJ -
pyrimiclin 
Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel: Petrolether/Essigester • 2:1) 
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(4) 4-[(3,4-Difluorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 212-214°C 

Rf-Wert: O,Sl (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

(5) 4-[(3,S-Difluorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

Durchffihrung in Butanol bei R~ckfluStemperatur in Gegenwart von 
N-Bthyl-diisopropylamin. 
Schmelzpunkt: 199•201°C .. 

Rf·Wert: 0,62 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

(6) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 197-199°C 

(7) 4-[[3,5-Bis-(trifluormethyl)-phenyllamino]-6-(cyclopropyl­
amino)-pyrimido[S,4~dlpyrimidin 

Schmelzpunkt: 228-230°C 

Rf-Hert: 0,68 (Kieselgel; Petrolether/Essigester - 1:1) 

(9) 4-((4-Fluor-3-trifluormetbylphenyl)amino)-6-(cyclopropyl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 174-176°C 
Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Petrolether/Bssigester • 1:1) 

Ber.: c 52,75 H 3,23 N 23,06 

Gef.: 52,52 3,52 22,66 

(9) 4-[(4-Fluor-3-methylphenyl)arnino)-6-(cyc:lopropylamino)-py­
rimido(S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: l80-182°C 

at-Wert: 0,40 (Kieselgel; 
Ber.: c 61,92 H 4,87 

Gef.: 61,71 4,96 

Petrolether/Essigester • 1:1) 

N 27,08 
26,82 
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Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel; Petroletper/Essigester • 1:1} 

Ber.: C 62,32 H 5,23 N 27,25 
Gef.: 62,14 5,29 26,95 

{26) 4-[(4-tert.Butylphenyl)aminoJ-6-(cyclopropylamino)-pyri­
mido(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: l42·144°C 

Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel; 
Ber.: C 68,23 H 6,63 

Gef. : 68, 16 6 , 77 

Petrolether/Essigester • 1:1) 
N 25,13 

24,72 

{27) 4-[[3-(Cyclopentyloxy)phenyl)amino)-6-(cyclopropylamino}­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(28) 4-[(4-Bromphenyl)aminoJ-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[S,4-d)pyri~idin 

schmelzpunke: 229-231°C 
Rf-Wert: 0,42 (Kieselgel; Petroletber/Essigester • 1:1) 
Ber.: C 50,42 H 3,66 N 23,52 
Gef.: 50,41 3,79 23,50 

(29) 4-((2-Methylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 21s-22o•c 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

Ber.: C f~, 73 H 5,51 N 28, 74 

Gef.: 65,72 s,ss 28,22 

(30) 4-((3,4-Dimethylphenyl)amino)-6-(cyclopropylamino)-pyri­
mido [5, 4 ~d~_pyrimidin 

Schmelzpunkt: 180-182°C 
Rf-Wert: 0,40 (I<.ieselgel; Petrole~her/Bssigester a l:l) 
Ber.: c _66,64 H 5,92 N 27,43 

Gef.: 66,SG 5,99 27~51 
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(31) 4-[(5-I~danyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­

[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunkt: 199-201°c 

Rf-Wert: 0,42 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

(32) 4- { (2-Naphthyl)amino] -6- (cyclopropylamino) -pyrimido­
[S, 4-dJ pyrimidin 

Schmelzpunkt: 187-189°C 

Rf-Wert: 0,38 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1) 

Ber.: C 69,49 H 4,91 N 25,59 

Gef.: 69,22 4,96 25,87 

(33) 4-[(1,2,3,4-Tetrahydro-6-naphthyl)amino]-6-(cyclopropyl­

amino)-pyrimido{5,4-d]pyrimidin 

(34) 4-[(3,S-Dimethylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyri­
mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 210-212°C 

Rf·Wert: 0,48 CKieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

Ber.: c 66,64 H 5,92 N 27,43 
Gef.: 66,71 6,07 27,60 

(35) 4-[(2,S-Dimethylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)~pyri­

mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 210-212•c 

Rf-Wert: 0,38 (Kieselgel; 
Ber.: c 66,64 H 5,92 
Gef.: 66,65 5,93 

Petrolether/Essigester • 1:1) 
N 27,43 

27,56 

(36) 4-[(3,4-Dichlorphenyl)aminoJ;..6-Ccyclopropylamino)-pyri­

mido[S,4-dJpyrimidin 
Schmelzpunkt: 228-230°C 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

Ber.: c 51,88 H 3,48 N 24,20 

Gef.: 51,70 3,52 23,77 
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(37) 4-[(2-Fluorphenyl)amino)-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­

[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 198-200°C 

Rf-Wert: 0,41 (Kieselgel; Petroletber/Essigester • 1:1) 

Ber.: c 60,80 H 4,42 N 28,36 
Gef.: 60,60 4,61 28,16 

(38) 4-[(2,S-Difluo:rphenyl)aminoJ-6-(cyclopropylamino)-pyri­

mido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 238-240°C 

Rf·Wert: 0,43 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:1} 

Ber.: C 57,32 H 3,84 N 26,73 
Gef.: 57,57 4,05 26,23 

(39) 4-[(2-Fluor-5-methylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)­

pyrimido (5 '· 4-d) pyrimidin 
Schmelzpunkt: 200-202°c 

Ber.: C 61,92 H 4,87 N 27,08 

Gef.: 61-99 4,99 27,00 

(40) 4-[(2-Pluor-3-trifluormethyl-phenyl)amino]-6-(cyclopro­

pylamino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

Schmelzpunkt: ~04-206°C 
Ber.: C 52,75 H 3,23 

Gef.: 53,50 3,39 

N 23,06 
22,59 

(41) 4-[(2-Fluor-3-metbyl-phenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(42) 4- [ (2-Fluor.-5.-trifluormethyl~phenyl}amino] -6- {cyclopro­

pylamino) -pyrimido [S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 210-212•c 

Rf-Wert: 0,28 (Xieselgel; Petrolether/Essigester • 2:1) 

Ber.: C 52,75 H 3,23 N 23~06 
.\ 

Gef.: 52,37 3,51 23,27 
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(43) 4-[(2,S-Difluor-4-methyl-phenyllaminol-6-(cyclopropyl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(44) 4-[(2,4-Difluor-3-methyl-phenyl)amino]-6-(cyclopropyl­
amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

(45) 4-[(3-Nitrophenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[5, 4-d] pyrimidin 

Schmelzpunkt: 2oe-210°c 

Rf-Wert: 0,32 {Kieselgel; 
Ber.: C 55,72 H 4,05 
Gef.: 55,58 4,12 

Petrolether/Essigester = 
N 30,32 

30,42 

1:1) 

(46} 4-[{3-Bthinylphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[S,4-d)pyrimidin 
Schmelzpun~t: 279-281°C 

Rf-Wert: 0,43 (Kieselgel; 
Ber.: c 67,53 H 4,66 

Gef.: 67,48 4,76 

Petrolether/Essigester • 2:1) 
N 27,79 

28,14 

(47) 4-(Phenylamino)-6-{morpholino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 170-172•c 

Rf-Wert: 0,47 {I<ieselgel; Petrolether/Bssigester = 1:2) 
Ber.: c 62,32 H 5,23 N 27,25 
Gef.: 62,31 5,38 27,17 

(48) 4-(N-Methyl-N-(l-methylphenyl)-amino]-6-(morpholino)-py­
rimido[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 71-73°C 

·Rt-Wert: o,so (Kieselger; ·petrolether/Bssigester·. 1:2) 
Ber.: C 64,26 H 5,99 N 24,98 

Gef.: 64,36 6,08 24,75 

(49) 4-[N-Methyl-N-phenyl-aminoJ-6-(morpholino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 132-l34°C 
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Rf-Wert: 0,38 (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 1:2) 
Ber.: C 63,33 H 5,62 N 26,06 
Gef.: 63,59 5,79 25,82 

(SO) 4-[(3-cyclopropylphenyl)amino]-6-(morpholino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(51) 4-((3-Cyano-4-hydroxyphenyl)amino]-6-(morpholino)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(52) 4-[(3-Cyano-4-aminophenyl)amino]-6-(morpholino}-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 

(53) 4-[(4-Hydroxy-3-nitrophenyl)amino]-6-(morpholino)-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 

(54) 4-[(4-Amino-3-nitrophenyl)amino]-6-(morpholino)-pyrimido­
[5,4-d]pyrimidin 

(55) 4-[(3,4-Diehlorphenyl)amino]-6-methylthio-pyrimido[S,4-d}­
pyrimidin 
Scbmelzpunkt: 158-160°C 

Rf-Wert; 0,48 (Kieselgel; Petroletber/Essigester • 2:1) 

(56) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-methylthio-pyrimido­
[5,4-d]-pyrimidin 
Schmelzpunkt: 140-l4S•c (Zers.) 
Rf-Wert: 0,54 (Kieselgel; Petrolether/Essigester • 10:7) 
Diese Verbindung lABt sich auch auf folgendem Wege erhalten: 
Eine Mischung von 10 g 4-Hydroxy-6-methylthio-pyrimido[S,4-d]­
pyrim.idin, 16 ml Hexamethyldisilazan, 22.5 g 3-Chlor-4-fluor­
anilin und 1 g p-Toluolsulfonsi.ure-Hydrat wird 12 h zum Sieden 

erhitzt. Dann werden 500 m1 Methanol zugegeben und die Mischung 
eine weitere Stunde zum Sieden erbitzt. Das L6sungsmittel wird 
im Rotationsverdampfer abdestilliert, der R.Uckstand in Methy­
lenchlorid gel6st, die L6sung mit 100 ml 2N Natronlauge extra­
hiert und ilber Magnesiumsulfat getrocknet. Nach dem Abdestil-
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lieren des LOsUrigsmittels im Rotationsverdampf er wird der RQck­
stand zweimal mit je 200 ml Ether verrieben, abfiltriert und 
mehrfach mit Ether gewaschen. 
Nach dem Trocknen erhilt. _man 11._5 g (69_ % der Theorie} d.er 
Titelverbindung mit den oben angegebenen physikalischen Daten. 

(57) 4-[(3-Chlor-4-methoxy-phenyl)amino]-6-methylthio-pyrimido­
(S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 154-l56°C 

Rf-Wert: 0,40 (Kieselgel;_ Petrolether/Ess;,igester = 1:1) 

(58) 4-((4-Amino-3-nitro-phenyl)amino]-6-methylthio-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 248-2S0°C 

Rf-Wert: 0,48 (Kieselgel; Petrolether/Essigester/Methanol • 
10:10:1.) 

-· 

(59) 4-((4-Chlor-3-nitro-phenyl)amino]-6-methylthio~pyrimido­

[S, 4 -dl pyrimidin 
Schmelzpunkt: 173-l75°C 

Rf-Wert: 0,58 CKieselgel; Petrolether/Essigester • 1:1) 

(60) 4-[{4-Amino-3-cyano-phenyl)amino]-6-methylthio-pyrimido­
[5, 4-dl pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung des Beispiels XVI. 

Schmelzpunkt: 225-227°C 

(61) 4-[(4-Amino-j,s-dichlor-phenyl)amino]-6-methylthio-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 
Schmelzpunkt: 195-197°<::· -
Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Petroletherl:s,ssigester • 1:1) 

(62) 4-[(4-Amino-3,5-dibrom-phenyl)amino]-6-methylthio-pyrimi­
do[S,4-d]pyrimidin 
Hergestellt aus der Verbindung des Beispiels XVII. 
Schmelzpunkt: 245-24?°C 
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(63) 4-[(2-Cyclopropylphenyl)amino]-6-{morpholino)-pyrimido­

[5,4-d]pyrimidin 

Hergestellt aus der Verbindung des Beispiels XV. 

Schmelzpunkt: l7l-173°C 

Ber.: C 65,49 H 5,78 N 24,12 

Gef.: 65,24 5,84 24,06 

Bejspiel 4 

4-(Pbenylamino)-pyrimido[S,4-d)pyrimidin 

Zu einer Mischung aus 10 ml JodwasserstoffsAure (67%ig) und 

2,4 g Diphosphortetrajodid werden bei so 0 c 0,6 g 4-(Phenyl­

amino}-2,8-dichlor-pyrimido[S,4-d]pyrimidin portionsweise unter 
Ruhren zuge9eben. Es wird 20 Minuten weitergerQbrt, auf Bis und 
Wasser gegosse.n und mit Natronlauge alk.alisch gestellt. Das 

Gemisch wird dreimal mit Methylenchlorid extrahiert, die ver­

einigten Extrakte werden getrocknet und eingeengt. Der Ruck­
stand wird in Dioxan gel6st, mit 0,5 g Palladium auf Koble 
(10 % Palladium) versetzt und llber Nacht unter RuckfluS er­
hitzt. Es wird vom JCatalysator abfiltriert, das Filtrat wird 
eingeengt und der Ruckstand durch Chromatographie Uber eine 
Aluminiumoxid-Slule mit Petrolether/Essigester (10:3) ge­
reinigt. 
Auabeute: 0,07 g (l.6 t der Theorie), 
schmelzp~t,~ i10-112•c 

Rf-Wert: 0~55 !Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester • 2:1) 

Analog Bei~piel 4 werden folgende Verbindungen erhalten: 

(1) 4-((3-Bromphenyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

schmelzpunkt: 2os-210°c 

Rf-Wert: 0,30 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester • 2:1) 

(2) 4-[(3~Ch:lorphenyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 

Schmelzpunlc~: 187-189°C 
Rf-Wert: 0_35 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester • 10:4) 
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(3) 4-((3-Trifluormethylphenyl)amino]...;i:>Yrimid9[5.4-dlpyrimidin 
Rf-Wert: 0,41 (Aluminiumoxid; Petrolether/Essigester = 2:1) 

Massenspektrum: M+ • 291 

(4) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin 
· Schmelzpunkt: 159-160°C 

Rf-Wert: .o.2s (Kieselgel; Petrolether/Essigester = 2:1) 

Beispiel 5 

Dragees mit 75 mg Wirksubstanz 

l Drageekern enthllt: 
Wirksubstanz 75,0 mg 
Calciumphosphat 93,0 mg 

Maisstirke 35,S mg 
Polyvinylpyrrolidon 10,0 mg 
Hydroxypropylmethylcellulose 15,0 mg 
Magnesiumstearat l.5 ma 

230,0 mg 

Heratellung; 

Die Wirksubstanz wird mit Calciumphosphat, Maisstlrke, Po­
lyvinylpyrrolidon, Hydroxypropylmethylcellulose und der Hllfte 
der angegebenen Menge Magnesiwnstearat gemischt. Auf einer Ta­
blettiermaschine werden PreBlinge mit einem Durchmesser von ca. 
13 mm hergestellt, diese werden auf einer geeigneten Maschine 
durch ein Sieb mit 1,5 mm-Maschenweite gerieben und mit der 
restlichen Menge Magnesiumstearat vermiacbt. Dieses Granulat . 
wird auf einer Tablettiermaschine zu Tabletten mit der ge­
wiinschten Form gepreBt. 

Kerngewicht: 230 mg 
Stempel: 9 mm, gew6lbt 

Die so hergestellten Drag6ekerne ~rd~n mit einem Film ilber­
zogen, der im wesentlichen aus Hydroxypropylmethylcellulose 
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besteht. Die fertigen Filmdragees werden mit Bienenwachs ge­

glanzt. 
Drageegewicht: 245 mg. 

Sejspiel § 

Tabletten mit 100 mg Wirksubstanz 

Zusammensetzung: 
l Tablette enthllt: 

Wirksubstanz 100,0 mg 

Milchzucker 80,0 mg 

Maisstirke 34,0 mg 
Polyvinylpyrrolidon 4,0 mg 
Magnesiumstearat 2.g mg 

220,0 mg 

Wirkstoff, Milchzucker und Stirke werden gemiseht und mit einer 

wiBrigen L~~~~g des Polyvinylpyrrolidons gleiehmlSig befeueh­

tet. Nach S~eb\.lnS der feuchten Masse (2,0 mm-Maschenweite) und 

Troc:knen i~ Hordentrockenschrank bei so 0 c wird erneut gesiebt 

(l,5 mm-Mascbenweite) und das Scbmiermittel zugemischt. Die 

preSfertige Mischung wird zu Tabletten verarbeitet. 

Tal:>lettengewicht: 220 mg 
Durchmesser: 10 mm, biplan mit beidseitiger 

Pacette und einseitiger 
Teilkerbe. 
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Beispiel 7 

Tabletten mit 150 mg Wirksubstanz 

~usamme:riset zung :. 

1 Tablette enthilt: 
Wirksubstanz 150,0 mg 
Milchzucker pulv. 89,0 mg 
Maisstlrke 40,0 mg 
K.olloide Kieselgelslure 10,0 mg 

Polyvinylpyrrolidon 10,0 mg 
Magnesiumstearat l.D mg 

300,0 mg 

HeratelluDQ; 

Die mit Milchzucker, Maisstirke und XieselsAure gemischte 
Wirksubstanz wird mit einer 20tigen w48rigen Polyvinylpyr­
rolidonl6sung befeuchtet und durch ein Sieb mit 1,5 mm-Ma­
schenweite geschlagen. 
Das bei 45°c getrocknete Granulat wird nochmals durch dasselbe 
Sieb gerieben und mit der angegebenen Menge.Magnesiumstearat 
gemischt. Aus der Mischungwerden Tabletten gepre8t. 

Tablettengewicht: 300 mg 
Stempel: 10 mm, flach 

Beiapiel. a .. 

Hartgelatine-Kapseln mit 150 mg Wirksubstanz 

l Kapsel enthilt: 
Wirkstof f 150,0 mg 

MaisstArke getr. ca. 180,0 mg 
Milchzucker pulv. ca. 87,0 mg . 
Magnesiumstearat 3.0 mg 

ca. 420,0 mg 
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Herat:ellung; 

Der Wirkstoff wird mit den Hilfsstoffen vermengt, durch ein 

Sieb von 0,75 mm-Mascbenweite gegeben und in einem geeigneten 

Gerat homogen gemischt. 
Die Endmischung wird in Hartgelatine-Kapseln der GrOSe 1 ab­
gefllllt. 

Kapselfllllung: ca. 320 mg 
Kapselblllle: Hartgelatine-Kapsel Gr6Se 1. 

:geispjel 9 

Suppositorien mit 150 mg Wirksubstanz 

1 Z&pfeben enthllt: 
Wirkstof f 
Polyl.thylenglykol 1500 

·Polylthylenglykol 6000 

Polyoxy&thylensorbitanmonostearat 

Herstellung; 

2 

150,0 mg 

550,0 mg 
460,0 mg 
B,Q. D mg 

000,0 mg 

Nach dem Auf scbmelzen der SUppositorienmasse wird der Wirkstof f 
darin homogen verteilt und die Scluftelze in vorgekuhlte Formen 
gegosaen. 

Beis;piel 10 

Suspension mit SO mg Wirksubstanz 

100 ml Suspension enthalten: 
Wirkstof f 1,00 g 

Carboxymethylcellulose-Na-Salz 0,10 g 

p-Hydroxybenzoes&uremethylester 0,05 g 

p-Hydroxybenzoes&urepropylester 0,01 g 
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ad 

10,00 q 

5,00 q 

20,00 CJ 

0,30 q 

100 ml 

Dest. Wasser wird auf 70°C erhitzt. Hierin wird unter RUhren 
p-Hydroxybenzoes~uremethylester und -propylester sowie Glycerin 
und Carboxymethylcellulose-Natriumsalz gelost. Es wird auf 
Raumtemperatur abgekUhlt und unter Rtihren der Wirkstoff zuge­
geben und homogen dispergi"ert. Nach Zugabe und LC>sen des 
Zuckers, der Sorbi tHSsung und des Aromas wird die Suspens.ion 

zur EntlUftunq unter R'Uhren evakuiert. 
5 ml Suspension enthalten 50 mg ffirkstoff. 

Beispiel 11 

Ampullen mi t 10 mg Wir_ksubstanz 

Zusammensetzung: 
Wirkstof f 
O,Ol n Salzs!ure s.q. 
Aqua bidest 

Herstellung: 

ad 

10,0 mg 

2,0 ml 

Die Wirksubstanz. wird in. der erforderl.ichen Menge 0,-01·· n HCl 
geltlst, mit Kochsalz isotonisch gestellt, sterilfiltriert und 
in 2 ml Ampullen abgefilllt. 

ERSEBLATT (REGEL 26) 
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Beis:piel 12 

Ampullen mit so mg Wirksubstanz 

zusammensetzung: 
Wirkstoff 
0,01 n Salzsaure s.q. 
Aqua bidest 

Herstellung: 

50,0 mg 

ad 10,0 ml 

Die Wirksubstanz wird in der erforderlichen Menge 0,01 n HCl 

gel6st, mit Kochsalz isotonisch gestellt, sterilfiltriert und 

in 10 ml Ampullen abgefdllt. 
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Patentanspr1icbe 

1. Pyrimido[S,4-d]pyrimidine der allgemeinen Formel 

, (I) 

in der 

Ra ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe, 

Rb eine durch die Reste R1 bis R3 substituierte Phenylgruppe, 
wobei 

Ri und R2, die gleich oder verschieden sein k6nnen, jeweils ein 
Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, 

eine C1-6-Alkyl-, Hydroxy- oder C1-6·Alkoxygruppe, 

eine C3_7-Cycloalkyl- oder C4_7-Cycloalkoxygruppe, die jeweils 
durch eine oder zwei Alkylgruppen oder durch eine Arylgruppe 
substituiert sein konnen, 

eine gegebenenfalls durch eine Arylgruppe substituierte 

C2-s-Alkenyl- oder C3-5-Alkenyloxygruppe, wobei der Vinylteil 
nicht mit elem Sauerstoffatom verknupft sein kann, 

eine gegebenenf alls durch eine Arylgruppe substituierte 
c2_5-Alkinyl- oder C3-s-Alkinyloxygruppe, wobei der Ethinylteil 
nicht mit deni sauerstoffatom verknupft sein kann, 

eine Aryl-, Aryloxy-, Aralkyl-, Aralkoxy-, Alkylsulfenyl-, Al­

kylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, Trifluorme­

thylsulfenyl-, Trifluormethylsulfinyl-, Trifluormethylsulfo-
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nyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Aralkyl­
sulfenyl-, Aralkylsulfinyl- oder Aralkylsulfonylgruppe, 

eine durch 1 bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Meth­

oxygruppe, 

eine durch 1 bis S Fluoratome substituierte C2_4-Alkyl- oder 
C2-4-Alkoxygruppe, 

eine Nitro-, Ami.no-, Alkylamino-, Oialkylamino-, C3-7-Cyc­

loalkylamino-, N-Alkyl-C3~7-cycloalkylamino-, Arylamino-, 
N-Alkyl-arylamino-, Aralkylamino- oder N-Alkyl-aralkylamino­
gruppe, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 4-
bis 7-gliecirige Alkyleniminogrupp~_:; .wobei in den vorstehend er­
wAhnten 5- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen jeweils eine 
oder zwei zu dem Stickstoffatom benachbarte Methylengruppen je­
weils dureh eine Carbonylgruppe oder in den vorstehend erwAhn­
ten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen eine Methylengruppe 

'' in 4-Stellung dUrch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkyl­
carbonyl-imino-, N-Alkylaulfonyl-imino-, N-Aryl-imino- oder 

N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt aein k6nnen, 

eine gegebenenfalls clurch 1 bis 4 A1kylgruppen substituierte 
(Alkyleniminb)carbonyl- oder (Alky~enimino)sulfonylgruppe mit 

,. . . . ; .. ,. '1. 
jeweils 4 bis,. 7. R.ingatomen im Alkyl~niminoteil, wobei in den 
voratehend e:tWlhnten 6- bis 7-gli~igen Alkyleniminoteilen 

f' 

jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff-
oder Schwefelatom! durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, 
N-Alkyl-imi:rlO~_, N-Alkylcarbonyl-imi~o-, N-Alkylsulfonyl-imino-, 

N-Aryl-imi.n~~'·oder N-Aralkyl-iminog~ppe ersetzt sein kann, 
. ~ ·' . .. 

eine Alkylcarboriylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Alkyl­
sulfonylamin(;-, ~~llkyl-alkylsulfol'lylamino-, Arylcarbonyl-

. . . "' ~ ' . 

amino-, N-~Jcyl...:arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, N-Al-

----------- ----
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kyl-arylsulfonylamino-, Ax-alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-.ar­
alkylcarbonylamino-, Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aralkyl­
sulfonylamino-, Perfluoralkylsulfonylamino- '.- N-Alkyl-·perfluor­
alkylsulfonylamino..,, Alkylcarbonyl-, Arylcarbony).-, Aralkyl­
carbonyl-, Aryl-hydroxymethyl-, Aralkyl-hydroxymethyl-, Carb­
oxy-, Alkoxycarbony1•; · Aral.~oxycarbony1·- ,· Aminocarbonyl.:., Al'­
kylaminocarbonyl- , Dialkylaminocarbonyl- , .An'.la.min9carbonyl- , 
N-Alkyl-arylaminocarbonyl-, Aralkylaminocarbonyl-, N-Alkyl­
aralkylaminocarbonyl-, N-Hydrc:ixy..,aminocarl>onyl-, N-Hydroxy-

. . ' . . . . 

alkylaminocarbonyl-, N-Alko:icY..:aminocarbo~yl-~ N-Alkoxy-alkyl-
aminocarbonyl-, cyano-, Azido-, N-cyano~amino- oder N-cyano­
alkylaminogruppe, 

eine Sulfo-, Alkoxysulfonyl-, Aminosulfonyl~, Alkylaminosul­
fonyl-, Dialkylaminosulfonyl-,. AJ:'ylam.inoil~lfo~yl-, . N~Alkyl­
arylaminosulfonyl-, Aralkyl•minosulfonyl- oQ.~r N-Alkyl-aral­
kylaminosulfonylgrtippe, 

eine Phosphono- , o-Alkyl-phoaphono-,. o, o' -Di~lkyl-phosphono- , 
. . . . . . . . . ... . 

O-Aralkyl-phosphono- oder 0,0 1 -Diaralkyl-phosp}lonogruppe, 

eine durch ~ substituierte Alkyl.-cx1er Alkoxygruppe, wobei 

R4 eine Hydroxy-, Alkoxy- , Aryloxy-, Aralkoxy-, Amino- , 
Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, 
Alkylaulfonyl-, Arylaulfenyl-, Arylaulf,inyl-, Arylaulfonyl-, 

Aralkylsulfenyl-, Aralkylsulfinyl-, Aralkylaulfonyl-, Carb-
oxy-, AlkoXyc:arbOnyl-, Aminoc~rbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, 
DialkylaminocarbOnyl- oder cyanogru~e, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
4- bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, ~bei in den vor­
stehend erwihnten s- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen 
jeweils eine oder zwei zu dem Stickstoffatom ,.benachbarte Me­
thylengruppen durc:h eine CarbonylgrupPe oder .in den vorste­
hend erwlhnten' 6- bis 7.,;gliedrigenAlJtYlen;min~ppen eine 
Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff~ oder 
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Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Al­
kyl-imino-; · N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, 
N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kOnnen, 
oder 

eine gegeben,nfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
(Alkylenimino)carbonylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ringatomen 
im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwihnten 6- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkyl­
carbonyl'-i:niirto-, N-Alkylsulfonyi-imino-, N-Aryl-imino- oder 
N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, darstel~t, 

RJ ein wass:erstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 
Alkoxy- oder Trif luormethylgruppe oder 

R2 zusammen mit RJ, sofern diese an benachbarte Kohlenstoff­
atome gebul'lden sind, auch eine gegebenenfalls durch eine oder 
zwei Alkylgruppen subatituierte Methylendioxygruppe, eine ge­
gebenenfalls dureh ein oder zwei ~kylgruppen substituierte n­
C3-6-AlkylengtUppe oder eine gegebenenfalls durch ein oder zwei 
Fluor-, Chlor-, ·•rom- oder JodatOtlle, durch eine oder zwei Hy­

droxy-, Alkyl-, Alkoxy-, Trifluormethyl- oder Cyangruppen sub­
stituierte ·i,3-autadien-1,4-diylengruppe, wobei die Substitu­
enten gleiCh oder verschieden sein k6nnen, oder 

Ra zusammen mit Ri, sofern R1 in o•Stellung zu dem durch Ra 
substituierten Stickatoffatom steht, auch eine gegebenenfalls 
durch eine oder :Zwei Alkylgruppen··~ubstituierte n-C2-4-Alkylen­

gruppe darstellen, und 

Re ein Wasaerstoff-, Fluor-, Chlor-:, Brom- oder Jodatom, 
. ! : 

eine Alkyl-, C3~7-Cycloalkyl-, C3-7-Cycloalkyl-C1-3-alkyl-, 
Aryl-, Aralkyl""., Hydroxy-, Aryloxy-, Aralkoxy-, Mercapto-, 
c1 _8 -Alkylsulfenyl·-, C1-e-Alkylsuifinyl-, C1-a-Alkylsulfonyl-, 
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C4-7-Cycloalkylsulfenyl-, C4_7-Cycloalkylsulfinyl-, c4_7-Cy­
cloalkylsulfonyl-, C3~7-Cycloalkyl-C1-3-alkylsulfenyl-, 
C3-7-Cycloalkyl-C1-3-alkylsulfinyl-, C3-7-Cycloalkyl-C1-3-al­
kylsulfonyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Ar­

alkylsulfenyl-, Aralkylsulfinyl- oder ~alkyl~ulfonylqruppe, 

eine C1-e-Alkoxygruppe, die durch einf:! Alkoxycarbonyl-, Cyano-, 
Carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder 
Dialkylaminocarbonylqruppe substituiert sein kann, 

eine C2-a-Alkoxygruppe, die durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, 
Hydroxy-C2-4-alkylaming-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 
Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-N-(alkylcarbonyl)amino-. Alkyl­
sulfonylamino-, N-Alkyl-N-(alkylsulfonyl)amine>-, Alkoxycar-

. . . 

bonylamino..;, oder N-Alkyl-N- (alko.xycarbonylJ aminogruppe, .· durch 
. . . . 

eine qeqeb~nenfalls durc:ih 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte s-
bis 7-gliedrige Alkyleniminogrupp,e, wo})el.. i~ . den vorstehend 
erwlbnten 5- .bis 1-gliedrig~n Alkyleni~j.nogruppen jewel.ls eine 

.• .. · . . . . . . .·· . 

oder zwei zu dem Stick~~offatom benachbarte Metbylenqruppen 
jeweils durch eine Carbonylgruppe und zusltzlich ~n den vor­
stehend erwahnten 6- })is 7-gl.iedrigen AlkyleniJn?.nogruppen eine 
Methylengruppe in 4-Stel.lunq . durch ein Sauerstoff- oder Schwe­
felatom, durch eine.Carbonyl-, Sulfinyl-, sulfonyl-, Imino-, 
N-Alkyl-imino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Formyl-imino-, N-Di­
alkylaminoc~rbonyl-ilain~-, · N~Alkoxyca;bonyl.:.imino-, N-Alkyl­
sulfonyl-imino-, N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl-iminogruppe er­
setzt sein kann, substituiert ist, 

. . 
eine durch zwei Hydroxy- oder Alkoxygruppen substituierte 
·C3~9-Alkoxygruppe; -· · 

eine durch eine C3-7-Cycloalkyl9ruppe substituierte. C1-a-Alk­
oxygruppe, wobei der Cycloalkylteil jeweils durch 1 bis 4 Al­
kylgruppen substituiert sein kann und wobei in den vorstehend 
er'.'."~hnten C4-7-Cycloalkylteilen jeweils eine.Methylengruppe 
durch ein sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, 
Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkylcar-
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bonyl-imino-, N-Alkoxycarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, 
N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Hydroxygruppen oder 
durch eine Alkoxy-, Alkoxycarbonyl-~ Cyano-, Carboxy-, Amino­
carbonyl-, Al~laminocarbonyl-, Oialkylaminocarbonyl-, Hy­

droxy-C2-4·alkylamino·, Amino-, ·Alkylamino-, Dialkylamino-, 
Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-N-(alkylcarbonyl}amino-, Alkyl­
sulfonylamino-, N-Alkyl-N-Calkylsulfonyl)amino-, Alkoxycarbo­
nylamino- oder N-Alkyl-N-(alkoxycarbonyl)aminogruppe substi­
tuierte C4_7-Cycloalkoxygruppe, wobei in den vorstehend er­
w~hnten C5_7-cycloalkcxygruppen jeweils eine Methylengruppe 
durch ein S&ueritoff- oder Schwefelatom* durch eine Sulfinyl-, 
Sulfonyl-, Imino~; N-Alkyl-imino-, N-Alkylcarbonyl-imino-, 
N-Alkoxycarl:tenyl-imino-. N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl-imino­
oder N-Aralkyl·iminogruppe ersetzt 9ein kann, 

eine gegebenenfalls durch eine Arylgruppe oder C3_7-cyclo­
alkylgruppe sUblleituierte C3-s-Alkenyloxygruppe, wobei der 
Vinylteil nicht. ·tftit dem Sauerstoffatom verkniipft sein kann, 

eine gegebenehfalls durch eine Arylgruppe oder C3-7-Cyclo­
alkylgruppe ·subst:ituierte C3.a-Alkinyloxygruppe, wobei der 
Ethinylteil nlcht mit dem sauerstoffatom verknupft sein kann, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Ailkylgruppen oder 1 bis 2 

Arylgruppen·aubwtituierte 4- bis 81liedrige Alkylenimino­
gruppe, die.zusl~zlich durch den 1lttat Rs substituiert sein 
kann, wobei 

Rs eine ·A:t-y1- ~ ·· Aralkyl"-, CarbolC.Y""', Alkoxycarbonyl-, Amino­
carbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 
Cyano-, Hydroxr-, Alkoxy-, AryloXy-, Aralkoxy-, Alkylcar­
bonyloxy-, ;·A.ryicarbonyloxy-, Amino·, Alkylamino-, Hy­
droxy-c2_4-alkylamino-, Dialkylamino-, Cyanamino-, 

Formylamin.o-, N-(Alkyl)-N-Chydroxy-C2-4-alkyl)amino- oder 
Bis-(hyd~~c~~4 -alkyl)aminogruppe, 

111111111111\111111 ~11111 llll 
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eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
(Alkylenimino)c;ijlrbonylgruppe mit_jeweils 4 bis 7 Ringatomen 
im Alkyleniminoteil, wobei.in den vorstehend erwihnten 6- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminot:eilen jeweils eine Methylengruppe 
in ·4-Steliung durch.ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sultinyl-, Sulfonyl--, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkyl­
carbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl-imino- oder 
N-Aralkyl-iminognippe ersetzt sein.kann, 

eine gegebenenf alls 4urch l bis · 4 Alkylgr.uppen od_er eine 
Hydroxyalkylgruppe sub~tituiert• 4- bis-7-gliedrige Alky­
leniminogruppe, wobei . in_ den vorsteh~nd .· erwahnten 5 "'.' bis 
7-gliedrig~n Alkyl~niminc:>gruppen j~weils eine oder :zwei zu 
dem Stickstoffatom benachbarte Methylengruppen durch eine 
Carbonylgruppe ersetzt sein konnen, 

eine gegebenenf a:Lls durch l bis 4 ~kylgruppen oder eine . _,. ·:· . . . 

Hydroxyalkylgruppe _substituierte ~- oder 7-gliec1rige Alky-
leniminogruppe, wobei jeweils eine Methylengruppe in 4-Stel­
lung des Alkylenimino~eils qurch ein sauerstoff- oder Schwe­
felatom, durch eine Carbonyl-~, Sulfinyl-, Sulf~nyl-, Imino-, 
N-Alkyl~mino-, N~Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfo11yl­
imino-, N-Arylimino- oder N-Aralkyl-iminogruppe ersetzt ist 
und zusl.tzlich im Al)tylenimi.noteil der vorstehend erwi.hnten 
Gruppen jeweils eine oder_, zwei der zu den Stickstoffatomen 

benachbarten Methylengruppen durch eine Carbonylgruppe er­
set zt sein k6nnen, 

·eine·- durch· e·ine ·HydroxY-- ,. Alkoxy-; ·Amino-1··· Alkylamino.:.··· -· ··· 

Dialkylamino-,Alkylcarbonylamino-,-N-Alkyl-alkylcarbonyl­
amino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino- oder 

eine Hydroxyalkylgruppe substituierte 4- bis 7-gliedrige Al­
kyleniminogruppe, 

eine Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino"."', Al­
kylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Arylcarbo-

\ \11\llt""";lll\\ \\1\1 \l ''" * C L M S 



W096/07657 PCl'/BP95103482 

- 179 -

nylamino-, N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, 

N-Alkyl-arylsulfonylamino-, Aralkylcarbonylamino-, N-Alkyl­

aralkylcarbonylamino-, Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aral­

kylsulfonylamino-, Alkoxycarbonylamino-, N-Alkyl-alkoxycar­

bonylamino-, Aralkoxycarbonylamino- oder N-Alkyl-aralkoxy­

carbonylaminogruppe, 

R6, R7 und Rs, die gleich oder verschieden sein konnen, 

jeweils ein Wasserstoffatom oder eine ·Alkylgruppe oder 

RG und R1 zusammen eine n-C2-4·Alkylengruppe und 
Rs ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe darstellen, 

eine Carboxyalkyl-, Alkoxycarbonylalkyl-, Aminocarbonyl­

alkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-· oder Dialkylaminocarbonyl­
alkylgruppe ,· 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 

(Alkylenimin.o)carbonylalkylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ring­

atomen im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwAhnten 

6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Me­

thylengruppe in 4-Stellung dureh ein Sauerstoff- oder Schwe­

felatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder N-Al­

kyl-iminogrlippe ersetzt aein kann, 

eine (Carl:H)Xyalkyl)oxy-, (Alkoxytcarbonylallcyl)oxy-, (Amino­
carbonylalkyl)oxy-, (Alkylaminocarbonylalkyl)oxy- oder (Di­

alkylaminocarbonylalkyl)oxy-grupt)e, 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 

((Alkylenimino)carbonylalkyl)oxy~gruppe mit jeweils ~bis 7 

Ringatomen im Alkyleniminoteil, Wobei in den vorstehend er­

wAhnten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine 

Methylengruppe in 4-Stellung durch ein sauerstoff- oder 

Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder 

N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

------·----- -·-

1111111111111111111 11111111111 : . 
* C L M S * 



WOff/07657 

- 179 -

eine Cyanoalkyl:-, Hydroxyalkyl-, Alkoxyalkyl-, Aryloxyalkyl-, 
Aminoalkyl-, Alkylaminoalkyl- oder Dialkylaminoalkylgruppe, 

eine gegebenenf alls durch 1 bis 4 Alky~gruppen substituierte 
(Alkylenimino)alkylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ringatomen im 
Alkylenirninoteil, ·wobei in den vorstehend erWA.hnten 6- bis 
7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe 
ersetzt sein kann, 

eine Alkylcarbonylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino­
alkyl-, Alkylsulfonylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylsulfonyl­
aminoalkyl-, Arylcarbonylaminoalkyl-, N-Alkyl-arylcarbO­
nyl~minoalkyl-, Arylsulfonylaminoalkyl-, N-Alkyl-arylsul­
fonylaminoalkyl-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsul­
fonyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Aral­
kylsulfenyl-, Aralkylsulfinyl-, Aralkylsulfonyl-, Alkylsul­
fenylalkyl-, Alkylsulfinylalkyl-, Alkylsulfonylalkyl-, Ar}rl­
sulfenylalkyl-, Arylsulfinylalkyl- oder Arylsulfonylalkyl­
gruppe oder 

eine C3-7-Cycloalkylgruppe, wobei in einer Cs-7-Cyclo­
alkylgruppe eine Methylengruppe durch ein Sauerstoff- oder 
Schwefelatom, durch eine SUlfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder 
N-Alkyl-iminogruppe ersetzt aein kann, darstellt, 

oder Re eine gegebenenf alls durch l bis 4 Alkylgruppen oder 
durch eine Arylgruppe substituierte 6- bis 8-gliedrige 

.. Alkyl.eniminogrupp.e;, .... die ... zusAtzlich .. durch. -den··· Rest .. ;Rs .. sub-· .. ··· ·· · · 
stituiert sein kann, wobei in den vorstehend erwAhnten Alky­

leniminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch 
ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, 
Sulfinyl-, Sulfonyl-, N-Oxido-N-alkylimino- oder RgN-Gruppe 
ersetzt ist, wobei 
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R9 ein Wasserstoffatom, eine Alkyl-, Hydroxy-C2_4-alkyl-, 
Alkoxy-C2-4-alkyl-, Amino-C2-4-alkyl-, Alkylamino-C2-4-al­
kyl-, Dialkylamino-C2-4-alkyl-, (Hydroxy-C2-4-alkoxy)­
C2-4-alkyl-, Aminocarbonylalkyl-, Alkylaminoearbonylalkyl-, 
Dialkylaminocarbonylalkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Formyl-, Alkyl­
carbonyl-, Alkylsulfonyl-, Arylcarbonyl-, Aryl-sulfonyl-, 
Aralkylcarbonyl-, Aralkylsulfonyl-, Alkoxycarbonyl-, Cyano-, 
Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder Dialkylaminocar­
bonylgruppe oder eine (Alkylenimino}carbonylgruppe mit je­
weils 4 bis 7 Ringatomen im Alkyleniminoteil, wobei in einem 
6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteil eine Methylengruppe in 
4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch 
eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe 
ersetzt sein kann, darstellt, 

oder Re eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substi­
tuierte 1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome am 
Kohlenstoffgeriist durch eine geradkettige Alkylenbrilcke ersetzt 
sind, wobei diese Briicke 2 bis 6 I<ohlenstoffatome enthilt, wenn 
die zwei Wasserstoffatome sich am selben Kohlenstoffatom 
befinden, oder 1 bis 5 Kohlenstoffatome enthllt, wenn die zwei 
Wasserstof fatome sich an benachbarten Kohlenstof fatomen 
befinden, oder 2 bis 4 Kohlenstoffatome enthAlt, wenn sich die 
zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoffatomen befinden, die durch 
ein Atom getrennt sind, wobei die vorstehend erwAhnten 
1-Pyrrolidinylgruppen zusAtzlich durch den Rest R5, der wie 
vorstehend erwAbnt definiert ist, substituiert sein k6nnen, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
1-Piperidinyl- oder l-Azacyclohept-1-yl-gruppe, in denen zwei 
Wasserstoffatome am Kohlenstoffgerilst durch eine geradkettige 
Alkylenbr\icke ersetzt sind, wobei diese Br<icke 2 bis 6 Kohlen­
stof f atome enthAlt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am sel­
ben Kohlenstoffatom bef inden, oder l bis 5 Kohlenstof fatome 
enthilt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich an benachbarten 
Kohlenstoffatomen befinden, oder l bis 4 Kohlenstoffatome ent­
hAlt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoffatomen 

11111111 Jlllll llllf lllJI ll 1111 
* C L M S * 



W096/07657 

- 181 -

bef inden, die durch ein Atom getrennt sind, oder l bis 3 Koh­
lenstoffatome enthalt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an 
Kohlenstoff atomen bef inden, die durch zwei Atome getrennt sind, 
wobei die vorstehend erwahnten 1-Piperidinyl- und l~Azacyclo­
hept-1-yl-gruppen zusitzlich durch den Rest R5 , der wie vor­
stehend erwihnt definiert ist, -substituiert sei-n·· konnen 1 

. . .· . . 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome in 3-Stel­
lung durch eine -O-CH2CH2-0- oder -O-CH2CH2CH2-0-Gruppe sub­
stituiert sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgrup~~n substituierte 
1-Piperidinyl- oder l-Azacyclohept-1-yi-gruppe, in denen in 
3-Stellung oder in 4-Stellung jeweils zwei wasserstoffatome 
durch eine -O-CH2CH2-0- oder -O-CH2CH2CH2-0-Gruppe substituiert 
sind, 

eine Gruppe der Formel 

in der 
m und n, die gleich oder versohieden sein k6nnen, die Zahlen l 

bis 3 oder 
m die Zahl o und n die Zahl 2, 3 oder 4 bedeuten, wobei zu­
sAtzlich der obige Benzoteil durch Fluor-, Chlor-, Brom- oder 
Jodatome, durch Alkyl-, Trifluormethyl-, Hydroxy-, Alkoxy- oder 
Cyanogruppen .und. der .. obige .. geslttigte. cyclische ... .Iminoteil .. durch 
1 oder 2 Alkylgruppen, wobei die Substituenten jeweils gleich 
oder verschieden sein kOnnen, mono- oder disubstituiert sein 
kann, oder 

eine CR10NR11)-Gruppe, in der 
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Rio und Ri1 die gleich oder verschieden sein konnen, jeweils 
ein Wasserstoffatom, 

eine C1-16-Alkylgruppe, die durch l oder 2 Aryl- oder C3_7-Cyc­

loalkylgrUppen, dureh eine Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocar­
bonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Hydroxy­
C2-4 -alk~laminocarbonyl-, Cyano-, Hydroxy-, Alkoxy- , Aryloxy- , 
Aralkoxy-,· C2-4-Alkylendioxy-, Alkylcarbonyloxy-, Arylcar­
bonyloxy-, Fortn'Ylamino-, Amino-, Alkylamino- oder Dialkylamino­
gruppe, durch eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen 
substituierte {Alkylenimino)carbonylgruppe mit jeweils 4 bis 7 

Ringatomen 1m Alkyleniminoteil, wobei in einem 6- oder 7-glie­
drigen Alkyleniminoteil jeweils eine Methylengruppe in 
4-Stellung dur~h ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine 
Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Alkylcarbonyl­
imino-, N-Alky~sulfonyl-imino-, N-Aryl-imino- oder N-Aralkyl­
iminogrupp~· ersetzt sein kann, 

durch eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substi­
tuierte 4- bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, wobei in den 
vorstehend ertirihnten 6- oder 7-gliedrigen Alkyleniminogruppen 
jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durc:h ein Sauerstoff­
oder Schwef~l~tom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl- oder RgN­

Gruppe ersetzt sein Jcann, wobei R9 wie eingangs definiert ist, 
und zus&tzlich in den vorstehend e:rw&hnten 5- bis 7-gliedrigen 

"'l' '. -- ,. !,J ! 

Alkylenimin~en jeweils eine oder zwei zu den Stickstoff-
, t:_~ .. -~·1 ;_ - . 

atomen benaqbl:)arte Methylengruppen durch eine carbonylgruppe 
. r···., _'. ·;.: . 

ersetzt sein k6nnen, 

durch eine .• ~~;sulfonylamino-, N-!t-lkyl-alkylsulfonylamino-, 
Arylcarbonylam~n.o-, N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Alkylcar­
bonylamino-, -: N-~~Jcyl-alkylcarbony~~mino-, Arylsulfonylamino-, 

N-Alkyl-arylsulfonylamino-, Aralk.ylcarbonylamino-, N-Alkyl­
aralkylcar~Qyl~m~n~-, Aralkylsult~nylamino-, N-Alkyl-aral­
kylsulfonyl~no..:·. Alkoxycarbonyla~no-, N-Alkyl-alkoxycar­
bonylamino-'·~·'.-·-~~~koxycarbonylamino~ oder N-Alkyl-aralkoxycar­

bonylamino9r1AP~''·- durch eine CReNR7} -co-NR6- oder (R9NR7) -so2-
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·NR6-Gruppe, wobei R6, R7 und Rs wie ~ingangs definiert sind, 
durch eine Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, 
Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Aralkylsulfenyl-, 
Aralkylsulfinyl- oder Aralkylsulfonylqru~pe, c;furch eine.durch 

.. Rs und geqebenenfalls zus!tzlich ·durch 1 bis 4 Alkylqruppen 

'stibstituierte C4-7-~ycloalkylgruppe, \tlobe.i Rs wie einganqs 
def iniert ist, durch eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkyl­
gruppen substituierteCs-7-Cycloalkylq~uppe, in dereine 

Methylenqruppe durch ein Sauerstoff- odersc:hwefelatom, durch 
. . . 

eine sulfinyl-, Sulfonyl-. oder NR9..:Gr11ppe erset.~t ist oder 
durch ein Fluor-, Chlor-, Brom~ oder Joda.tom substituiert sein 

:·. 

kann, 

eine durch 2 oder 3 Fluoratome substituierte C2-10-Alkylgruppe, 

eine durch _4 oder S Fluoratome substituierte C3-10-Alkylgruppe, 

eine durch eine 1,4,7,10-Tetraoxacyclodoc;iecyl-, 1,4,7,10,13-
Pentaoxacyclopentadecyl- oder eine l,4~7,lO,i3,16-Hexaoxacyclo­
octadecylgruppe substituierte Methylgruppe, 

eine durch 2 bis 5 Hydroxy- oder Alkoxygruppen substituierte 

C3-10-Alkylgruppe, 

eine durch eine Arylqruppe und eine Hydroxyqrupp~ substituierte 
C2-6-Alkylgruppe, die zusatzlich durch eine Amino-, 

. : . .· ' . .: . 

Alkylamino-, Dialkylamino-, Hydroxy- oder Alkoxygruppe sub-

stituiert sein kann, 

eine durch· eine Amino-;;· Alkylamino-, ··Dialkylamino-i· Alkylcar- · 
bonylamino- oder Aikoxycarbonylaminogruppe und zusatzlich durch 
eine Hydroxy- oder Alkoxyqruppe substitui.erte C3-6-Alkylgruppe, 

eine geqebenenfalls durch eihe Arylqruppe oder C3~7-Cyclo­
alkylgruppe substituierte Alkenyl- oder.Altinylgruppe mit je­
weils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen,.wobei der Vinyl- oder Ethi­
nylteil nicht mit dem Stickstoffatom verknUpft sein kann, 
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eine C2-4-Alkylgruppe, die durch e~ne C2-4-Alkox.ygruppe sub­
stituiert ist.~ welche in (l)-Position durch eine Hydroxy- oder 
Alkoxygruppe ~bstituiert ist, 

eine Arylgruppe, 

eine Cycl~;;~lgruppe, die durch 1 oder 2 Alkylgruppen, durch .. :. 
eine Aryl""., Ca:;boxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkyl­
aminocarbo~y~- oder Dialkylaminocarbonylgruppe oder durch eine 
gegebenenfia,;l.,s. durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte (Alky­
lenimino) car,bonylgruppe mit jeweils 4 bis 7 Ringatomen im Al-.. ;_ '\ 

kyleniminote_i_l _substituiert sein kann, wobei in den vorstehend 
erwihnte~. ~":'. qder 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine ..... ; ~ . . 
MethylengruPJ!e.in 4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwe-
felatom, ctu.rc;h eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, N-Alkyl­
imino-, N·AJ.krlcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino-, N-Aryl­
imino- oder· N_-AJ;alkyl- iminogruppe ersetzt sein kann, 

eine gegeb~nfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte " ~ : . 

C4.7-Cyclo,*kylgruppe, die zusAtzl~ch durch R5, der wie ein-
gangs defin;ertist, substituiert sein kann, 

... 
eine gegebe.ne~f~lls durch 1 bis 2 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-Cycloa~kylgruppe, die zusAtzlich durch eine N,N-Dialkyl-N­
oxido-•minog~ substituiert ist, 

eine geg~~-~-.+ls durch l bis 4 ~kylgruppen substituierte 
C5-7-Cyclpa~~nyl.gruppe, wobei de;r Vinylteil nicht mit dem 
Stickstoff~tont -.der (R11NR10> -Grupppe verknilpft sein kann, 

eine gegebenen£alls durch 1 bis 4 Al.kylgruppen substituierte 
c4 _7.cyoloal~gruppe, die zusAtzlich durch Rs substituiert 
sein ~ann, wol:>ei in dem Cyeloalkylteil eine Methylengruppe 
dureh ein·sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, 
Sulfonyl-, _H-Alkyl-N-oxido-imino- oder RgN-Gruppe ersetzt ist, 
wobei R.5 und Rs _wie eingangs def iniert sind, 
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eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
C5-C7-Cycloalkyl- oder C5-C7-Cycloalkylalkyigruppe, in denen 
jeweils eine Methylengruppe im Cycloalky1teil durch eine Car­
bonylgruppe ersetzt ist, 

. eine gegebenenfalls· durch l bis· 4· Alkylsruppen·. substituierte · 
Cyclopentyl- oder Cyclopentylalkylgrupp~, i~- denen jeweils zwei 
Wasserstoffatome imCyclopentylteil durch ~ine geradkettige 
Alkylenbriicke er~etzt · sind, wobei dies·e Briieke 2 bis 6 Kohlen­
stof fatome enthalt, wenn sich die zwei wasserstoffatomE{ am sel-

· ben Kohlenstoffatom befinden, oder l bis s Kohlenstoffatome 
enthalt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an ·benachbarten 

. ' 

Kohlenstoff atomen bef inden, Oder 2 bis 4 '·. Kohlenstoffatome ent-
hilt I wenn sich die zwei Wasse·r~tof fatorrie aD. Kohle~stoffatomen 
bef inden, die durc:h ein Kohlenstoffatom getrennt sind, wobei 
die vorstehend erwihnten Ringe zusitzl~ch dui-ch den Rest R5 , 

der wie eirigangs definiert ist,· substituiert sein k6nnen, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 AlkylgrupPen substituierte 
. ' 

Cyclohexyl-, Cyclohexylalkyl-, Cycloheptyl-·ode:r·eycioheptyl-
alkylgruppe, in denen jeweils zwei Wasserstoffatome im Cyclo­
alkylteil durch eine geradkettige AlkylenbrQcke ersetzt sind, 
wobei diese Brllck~ 2 bis 6 Xohl$nstoffat~ enthillt, wenn sich 
die zwei Wasserstoffatome am selben Kohlenstoffatom befinden, 
oder l. bis s Kohlenstoffatome enthllt, welin sich die zwei Was­
serstoffatome an benachbarten Kohlenstoffatomen bef inden, oder 
1 bis 4 Kohlenatoffatame enthl.lt, wenn aich-die ~wei waaser­
stoffatome an Kohlenstof fatonien bef inden~ die durch ·ein Koh­
lenstof f atoin getrennt sind1 oder 1 bis 3 Kohlenstoffatome ent­
hilt, wenn sich die zwei Wasse~stoffa~~~ an_Kol)l~nstoffatomen . ... .. . . .. .. ········ ....... ,.. . . .... ... .. . .. . 

befinden, die durch zwei Kohlenstoffatome getrennt sind, wobei 
die vorstehend erwahnten Ringe zusitzlich'd\lrch den Rest Rs. 
der wie eingangs definiert ist, substituiert'sein k6nnen, 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
J-Cyclohexen-1-yl- oder 3-Cyclohexen~l-yl-alkylgruppe, in denen 
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im Cyclohexenylteil zwei Wasserstoffatome in 2,5-Stellung durch 
,, 

eine n-C1-3...;AlkylenbrUcke ersetzt sind, 

eine 3-Chinuclidinyl-, 4-Chinuclid~nyl-, 2-Chinuclidinyl­

alkyl-, 3.:..chinuclidinyl-alkyl-, 4-Chinuclidinyl-alkyl-, Aza­

bicyclo{2. 2. llhept-4-yl-, Azabicyclo(2.2.l]hept-4-yl-alkyl­

oder Adamantylqruppe, oder 

Rio ein Wasserstoffatom oder eine ~kylgruppe und R11 eine 

Hydroxy-, Alkoxy- oder Cyanoqruppe darstellen, bedeuten, 

deren Tautomeren, deren S~ereoisomere und deren Salze, 

wobei, sofern nichts anderes erwlhnt wurde, 

unter den bei der Definition der vorstehend erwahnten Reste er­

wahnten Arylteilen eine Phenylgruppe zu verstehen ist, die je­

weils durch l'i2·monosubstituiert,durch R13 mono-, di- oder 

trisubstitui~·rt.-ode~ durch R12 mo~substituiert und zusltzlich 

durch R13 JJ10no-.·oder disubstituiert sein kann; wobei die Sub­

stituenten qieiCb oder verschieden.sein kOnnen, und 

R12 eine cyano-, carboxy-, Aminoca~bonyl-, Alkylaminocarbonyl-, 

Dialkylaminoearbonyl-, Alkoxycarbonyl-, Alkylcarbonyl-, Alkyl­

sulfenyl-, Alkjlsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, 

Perfluoralkyl-, Perfluoralkoxy-, Nitro-, Amino-, Alkylcarbo­

nylam.ino-, .. Jl-;.¥~.f~ -alkylcarbonyl~no-, Alkyl amino-, Dialkyl-
, . ' ri ..... •' 

amino-, Hy~xy~C2-4-alkylamino-, ~-Alkyl-(hydroxy-C2-4-alkyl)-

amino-, Bi~~_(}lytj.roxy-C2-4-alkyl) U\ino-, Phenylalkylcarbonyl-
• , r _,,.- -, ' , •·' ~ 

amino-, Phep,ylc~~bonylamino-, Alkylsulfonylamino-, Phenyl-
•... . .... 

alkylsulfon_yl~~o-, Phenylsulfonylamino-, N-Alkyl-phenyl-
__ ·. . ·. 

alkylcarbpnylam.ino-, N-Alkyl-phenylcarbonylamino-, N-Alkyl-

alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-phenylalkylsulfonylamino-, 

N-Alkyl-phenylsulfonylamino-, Aminosulfonyl-, Alkylamino­

sulfonyl-, pi.af~.Ytaminosulfonyl-, .(R9NR7)-CO-NR6- oder (R9NR7)-

1111\111111111111\l lllll II \Ill 
* c L M $ * 



WO 'J6I07657 Pcr/EP95/03482 

- 187 -

S02-NR6-Gruppe, wobei R6, R1 und Re wie eingangs definiert 
sind, 

.. · 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen oder eine Hy-
droXyalkylgruppe substituierte 5- bis 7-gliedrige Alkylenimi­
nogruppe, ·wobei in den varstehend erwAhnten6- bis 1-gliedrigen 
Alkyleniminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung 
durch ein Sauerstof fatom oder eine RgN-Gruppe ersetzt sein 
kann, wobei R9 wie eingari£1.s definiert ist, 

eine gegebenenf alls durch 1 bis 4 Alkylgruppen oder eine Hy­
droxyalkylgruppe substituierte 5- bis 7-gliedrige Alkylenimi­
nogruppe, Wobei j ewe.ils eine oder zwei ZU dem Stickstof fa tom 
benachbarte Methylengruppen jeweils durch eine CarbonylgrupPe 
ersetzt ist, und· 

. 
R13 eine Alkyl-, Hydroxy- oder Alkoxygruppe, ein Fluor-, 

~ . . . . . . 

Chlor-, Brom- oder Jodatom darstellen,_~obei :awei Reste R13, 
sof ern diese an benachbcirte KOhlenstoffatome gebunden sind, 
auch eine Alkylengruppe ~it 3 bts 6 ice;hlenstoff~tomen, eine 
l,3-Butadien-1,4-diylengruppe oder eine Methylendioxygruppe 
darstellen k6nnen, 

sowie, soweit nichts anderes erwAhnt wurde, die vorstehend er­
wAlmten Alkyl-, Alkylen- Und Alkoxyteile jeweils l bis 4 ICoh­
lenstoffatome enthalten. 

2. Pyrimido[S,4-d]pyrimidine der allgemeinen Formel I gemAB AD-
. . : 

spruch 1 mit der MaBgabe, daS, sofern nichts anderes erwihnt 
. wurde., ... .jedes. Kohlenstoffatom. in. :den im. Anspruch ----1· erwlbnten 
Alkylen- oder Cycloalkylenteiien, das an ein Stickstoff-, 
sauerstoff- oder Schwefelatom gebUnden ist, an kein weiteres 
Halogen-, Stickstoff-,· Sauerstoff- oder Schwefelatom gebunden 
sei~ kann, 

deren Tautomeren, deren Stereoisomere undderen Salze. 
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3. Pyrimido[S,4-d]pyrimidine der allgemeinen Formel I gemaS 

Anspruch l oder 2, in der 

Ra ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe, 

Rb eine dureh die Reste R1 bis RJ substituierte Phenylgruppe, 

wobei 

R1 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor~, Brom- oder Jodatom, 

eine C1-6-Alkyl-, Hydroxy- oder C1-6-Alkoxygruppe, 

eine C3-6-Cycloalkyl- oder Cs-&-Cycloalkoxygruppe, 

eine C2-s-Alkenyl- oder C3_5-Alkenyloxygruppe, wobei der 
Vinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verknupft sein kann, 

eine C2-s-Alkinyl- oder C3_5-Alkinyloxygruppe, wobei der 
Ethinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verknupft sein kann, 

eine Aryl-, Aryloxy-, Aralkyl-, Aralkoxy-, Alkylsulfenyl-, 
Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, 

Trifluormethylsulfenyl-, Trifluormethylsulfonyl-, 
Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Aralkylsulfenyl-, 

Aralkylsulfinyl- oder Aralkylsulfonylgruppe, 

eine durch 1 bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Meth­

oxygruppe, 

eine durch 1 bis S Fluoratome substituierte C2.4-Alkyl- oder 

C2-4-Alkoxygruppe, 

eine Nitro-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, C3-6-Cyc­
loalkylamino-. N-Alkyl-C3-6-cycloalkylamino-, Arylamino-, 
N-Alkyl-arylamino-, Aralkylamino- oder N-Alkyl-aralkylamino­
gruppe, 
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eine 5- bis 7-gliedrige Alkyleniminogruppe, wobei jeweils eine 
oder zwei zu dem Stickstoffatom benachbarte Methylengruppen je­

weils durch eine Carbonylgruppe oder in den vorstehend erwAhn­
ten 6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminogrilppen eine Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein Sauerstoffatom, durch eine Imino- oder 
N:..Alkyl-iminogril.ppe'ersetzt. sein-k6nnen, 

eine (Alkylenimino)carbonyl- oder (Alkylenimino)sulfonylgruppe 
mit jeweils 5 bis 7 Ringatomen im Alkyleniminoteil, wobei in 
den vorstehend erwihnt~n 6- bis 7-gliedrig~n Alkyleniminoteilen 
jeweils eine Methylengruppe in 4-St-ellung durch ein sauerstoff­
atom, durch eine Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein 
kann, 

eine Alkylcarbonyl'amino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Alkyl­
sulfonylamino-, -N-Alkyl~alkylsulfonylamino-, Arylcarbonyl­
amino-, N-Al.kyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, N-Al­
kyl-arylsulfonylamino-, Aralkylc~rbOnylami~o-, N-Aikyl-aral­
akylcarbonylamino-·, Aralkylsulfonylamino-, · N-Alkyl-aralkylsul­
f onylamino-, Trifluormethylsulfonylamino-, N-Alkyl-trifluorme­
thylsulfonylamino-, Alkylcarbonyl-, A.rylcar~nyl-, Aralkylcar­
bonyl-, carboXy-, Alkoxycarbonyl-, Aininocarbonyl-, Alkylamino­
carbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Arylalid~ocarl:x>nyl-_, N-Alkyl­
arylaminocarbonyl-, Aralkylaminocarbonyl-, N-~kyl-aralkyl­
aminocarbonyl-, N-Hyclioxy-amino¢:arbonyl-, N-Hydroxy-alkyl­
aminocarbonyl-, N-Alkoxy-aminocarbonyl-, N-Alkoxy-alkylamino­
carbonyl-, Cyano-, AzidO-, N-Cyano-amino- oder N-Cyano-alkyl­
aminogruppe, 

eine Sulfo ... , ... Aminosulfonyl~-, Alkylaminosulfonyl,·--, ·0Dialkylami· · -
nosulfonyl-, Arylaminosulfonyl-, N-Alkyl-arylaminosulfonyl-, 
Aralkylaminosulfonyl- oder N-Alkyl-aralkylaminosulfonylgruppe, 

eine Phosphono-, 0-Alkyl-phosphono-, 0,0 1 .:..Dialkyl-phosphono­
oder O,O'-Diaralkyl•phOsphonogruppe, 

eine durch R4 substituierte Alkyl- oder Alkoxygruppe, wobei 
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R4 eine Hydroxy-, Alkoxy-, Aryloxy-, Amino-, Alkylamino-, 

Oialkylamino-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsul­

fonyl-, Arylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Carb­

oxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, 

Oialkylaminocarbonyl- oder Cyanogruppe oder 

eine (Alkylenimino)carbonylgruppe mit jeweils 5 bis 7 Ring­

atomen im Alkyleniminoteil, wobei in den vorstehend erwahnten 

6- bis 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen jeweils eine 

Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoffatom, durch 

eine Imino- oder N-Alkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, 

darstellt, 

R2 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 

Trifluormetbyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, Alkylamino-, Dial-. . 

kylamino-, Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, 

Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Trifluor­

methylsulfonylamino-, N-Alkyl-trifluormethylsulfonylamino- oder 

Cyanogruppe und 

RJ ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 

Trifluormethyl- oder Alkoxygruppe oder 

R2 zusammen mit R3, sofern diese an benaehbarte Koblenstoff­

atome gebunden sind, auch eine gegebenenf alls durch eine oder 

zwei AlkylgrUppen aubstituierte Methylendioxygruppe, eine ge­

gebenenfalla durch eine oder zwei Alkylgruppen substituierte 

n-CJ-6•Alkylengruppe oder eine gegebenenfalls durch ein Fluor-, 

Chlor- oder Bromatom, durch eine Hydroxy-, Alkyl-, Alkox.y-, 

Trifluormethyl- oder Cyangruppe substituierte l,3-Butadien-

1,4-diylengruppe oder 

Ra zusa~n mit R1, sofern R1 in o-Stellung zu dem durch Ra 

substituierten S~ickstoffatom steht, auch eine n-C2-3-Alkylen­

gruppe darstellen, und 

----- -·-------· - . 
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Re ein Wasserstoff- oder Chloratom, 

eine Alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Mercapto-, Alkylsulfenyl-, Alkyl­
sulfinyl- oder Alkylsulfonylgruppe, 

··. ... . . 

eine Hydroxy-, Aryloxy- oder Aralkoxygruppe, 

eine C1-6-Alkoxyqruppe, die durch ei~e Alkoxycarbonyl-, Cyana-, 
carboxy-, Aminocarb()nyl-, Alkylarl\inocarbonyl- oder 
Dialkylaminocarbonylgrupp_e Subfitituiert. sein kann, 

eine C2-6-Alkoxyqruppe, die durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, 
Hydroxy-C2-4-alkylamino-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 
Alkylcarbonylamino-, Alkylsulfonylamino- ,oder Alkoxycarbonyl­
aminogruppe, durch eine qegebenenfalls durch 1 bis 2 Alkyl­
gruppen sub.sti tuierte 5- bis 7-gliedriqe. Alkyleniminoqruppe, 
wobei in den vorstehend erwlhnten.5- bis 7-gliedriqen Alky­
leniminogruppen jeweils eine oder zwei zu delll, Stickstoffatom 
benachbarte Methylengruppen jeweils durch eine Carbonylqruppe 
oder in den vorstehend erwihnten 6- bis 7-gliedrigen Alkylen­
iminoqruppen eine Methyleµgruppe in 4-Stellung durch ein Sauer­
stof f atom oder durch eine C~rbonyl-, Imino-, A.lJcyl-imino-, 

Alkylcarbonyl-imino-, Alkoxycarbonyl-imino-, Alkylsulfonyl­
imino-, Formyl-imino-, Dialkylazninocarbonyl-imino-, Aryl-imino­
oder Aralkyl-iminogruppe ersetzt sein kann, substituiert ist, 

eine durch zwei Hydroxy- oder Alkoxyqruppen substituierte 
C3-6-Al koxygruppe,. 

eine durch eine C3-;-Cycloal"kylqruppe substituierte Alkoxy­
gruppe, wobei der Cycloalkylteil jeweils durch 1 oder 2 Alkyl­
qruppen substituiert sein kann und wobei in den vorstehend 
erwl!lhnten C4-7-Cycloalkylteilen jeweils eine Methylengruppe 
durch ein Sauerstoffatom, durch eine Imino-, N-Alkyl-imino-, 
N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkoxycarbonyl-i~ino- oder 

·N-Aryl-iminoqruppe ersetzt sein kann, 
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eine gegebenenfalls durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, Alkoxy­
carbonyl-, Cyano-, Carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylamino­
carbonyl-,· Dialkylaminocarbonyl-, kydroxy-C2- 4-alkylamino-, 
Amino- , Alky"lantino- , Dialkylamino-·, Alkylcarbonylamino- , 
Alkylsulfonylamino- oder Alkox:ycarbonylaminogruppe substitu­
ierte C4_7-Cycloalkoxygruppe, 

eine C5_7~Cycloalkoxygruppe, wobei in der vorstehend erwihnten 
Cyclopentyloxygruppe jeweils eine Methylengruppe in 3-Stellung, 
in den vorstehen.d erwlhnten c,. 7-Cycloalkoxygruppen jeweils 
eine Methyl•ngruppe in 3- oder 4-Stellung durch ein 
sauerstoffa~om ~der durch eine Imi~o-, Alkyl-imino-, Alkylcar­
bonyl-imino-, Alkoxycarbonyl-imino-, Alkylsulfonyl-imino-, 
Aryl-imino- oder Aralkyl-iminogruppe ersetzt ist 1 

eine C3-6..;Alkenyloxygruppe, wobei der Vinylteil nicht mit dem 
Sauerstof fatom V'erkndpft sein kann, 

eine C3_,-Alkinyloxygruppe, wobei der Ethinylteil nicht mit dem 
Sauerstoffa~om verknilpft sein kann, 

eine gegeb~enfalls durch l bis 4 Alkylgruppen oder eine Aryl­
gruppe substi;uierte 4- bis 8-gliedrige Alkyleniminogruppe, die 
zusAtzlich d~r~h den Rest Rs substituiert sein kann, wobei 

Rs eine AX)'l- , Aralkyl-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Amino­
carbonyl-, ~A~k.,ylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Pyr-

.. , ~- -~ \ "· ' . 

rolidinocarbcmYl-, Pi~ridinocar~yl-, Morpholinocarbonyl-, 
~ . ~ 

Piperazinocarbonyl-, 4-Alkyl-pi~azinocarbonyl-, Cyano-, ... 
Hydroxy-, ~k~-, Aryloxy-, Amino-, Alkylamino-, Dialkyl-
amino-, · ~d~~-C2.4-alkylamino-, N-Alkyl-hydroxy-C2-4-
alkylamino-, Di(hydroxy-C2-4-alkyl)amino-, Formylamino-, 
Cyanam~no;-, Alkylc_arbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, 
Alkoxyc'arb~~Y:li'll"ino-, N-Alkyl-al.}'qxycarbonylamino- , 

it II. ~A ' . • '" '·· 

Alkylsulfopy~~i~~, N-Alk.yl-alky4sulfonylamino-, Arylcar-
bonylami~o- ,_ ~--~~yl-arylcarbony~amino-, Arylsulfonylamino-, 

. ·. ~-~ •. . 

N-Alkyl-iirylsul,;onylC!l~no-, Carboxyalkyl-, Alkoxycarbonyl-
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alkyl-, Aminocarbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-, 
oialkylaminocarbonylalkyl-, .Pyrrolidinocarbonylalkyl-, Pipe­
ridinocarbonylalkyl-, Morpholinocarbonylalkyl-, Piperazino­
carbonylalkyl-, 4-Alkyl-piperazinocarbonylalkyl-, Cyano­
alkyl-, Hydroxyalkyl-, Alkoxyalkyl- ·, Aryloxyalkyl-, Amino­
alkyl-; Alkylaminoalkyl ... ,· Dialkylaminoalkyl•·, Alkylcarbo;.. 
nylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylcarbonyl41mi11-oalkyl-, Alkyl­
sulforiylaminoalkyl-, N-Alkyl-alkylsulfonyiaminoal)tyl-, Aryl­
carbonyla111inoalkyl-, N-Alkyl-arylcarbony~aminoalkyl-, Aryl­
sulfonylaminoalkyl-, N-Alkyl-arylsulfonylanrl,noalkyl-, Alkyl­
sulfenyl-, · Alkylsuifinyl~,. Alkyl•ulfonyi-, ~lsulfenyl-, 

'. . .• 

Arylsulfinyl-, Arylsulfonyl-, Alkylsulfenyl~lkyl-, Alkyl­
sulfinylalkyl-, Alkylsuifonylalkyl-, Aryls~lfenylalkyl-, 
Arylsulfinylalkyl-, Arylsulfonylalkyl-, Carboxyalkoxy-, Alk­
oxycarbonylalkoxy-, Aminocarbonylalkoxy-, Alkylaminocarbonyl-. . .· . . ... ·· . . ... ·. . , 

alkoxy-, DialkylaminocarbonylalkoXy.- , PyrrolidinC)carbonyl-
. . . . . . 

alkoxy-,·Piperidinocarbonylalkoxy-, MorphOlinocarbonylalk-
oxygruppe oder eine CRaNR7)-C0-~6-Gruppe_, .· wobei 

. . 

R&, R1 und R9, die gleich oder verschieden sein k6nnen, 
jeweils ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe oder 
R6. wid R7 zusammen eine.' n-C2-3-A1Jtylel'lgruppe .~d 
Ra ein Wasserstoffatom oder eine.Alkylgru.ppe 
darstellen, 

eine gegebenenf alls durch eine oder zwei Alkylgruppen oder 
eine HydroXylllethylgruppe-sUbstituierte Pyrrolidino-, Pipe­
ridino-, Morpholino~, Pfperazino-, 4-Alkylpipera~ino- oder 
4-Alkylcarbonylpiperazin~ruJ>pe, wobei im heteroqclischen 
Teil der vorstehend erwlhnten Gruppen jeweils eine oder zwei 
der zu den. Sti<;:kstof.f a_tomen benachbarten Met.hylengt:Uppen 
durch eine Carbonylgruppe ersetzt sein k6nnen, 

oder Re eine gegebenenf alls durch 1 bis 4 Alkylgruppen oder 
durch eine Arylgruppe substituierte 6- bis 8-gliedrige Al­
kyleniminog~ppe, die zuslt2lich durch' den Rest Rs substituiert 
sein kann, wobei in den vorstehend erWAhnte~ Alkylen­
iminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellungdurch 
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ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, Sul­
finyl-, Sulfonyl-, N-Oxido-N-alkylimino- oder RgN-Gruppe 
ersetzt ist, wobei 

Rg ein Wasserstoffatom, eine Al~yl-, Hydroxy-c2_4-alkyl-, 
Alkoxy-C2-4-alkyl-, Hydroxy-C2.4-alkoxy-C2-4-alkyl-, 
Aminocarbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-, Dialkylamino­
carbonylalkyl-, Amino-C2-4-alkyl-, Alkylamino-C2-4-alkyl-, 
Dialkyla~ino-c2_4-alkyl-, Aryl-, Aralkyl-, Formyl-, Al­
kylcarbonyl-, Alkylsulfonyl-, Arylcarbonyl-, Arylsulfonyl-, 
Aralkylcarbonyl-, Aralkylsulfonyl-, Alkoxycarbonyl-, Cyano-, 

Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder Dialkyl­
aminocarbonylgruppe darstellt, 

oder Re eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylgruppen sub­
stituierte 1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome 
am Kohlenstoffgeriist durch eine geradkettige Alkylenbr\lcke er­
setzt sind, wobei diese Bri1cke 4 oder s Kohlenstoffatome ent­
hi.lt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am selben Kohlen­
stoffatom befinden, oder 3 oder 4 Xohlenstoffatome enth&lt, 
wenn sich die zwei Wasserstoff atome an benachbarten Kohlen­
stoffatomen· ·l:Jefinden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome enthilt, 
wenn sieh die··~wei Waeserstoffatome an Kohlenstoffatomen be­
finden, die durch ein Atom getrennt sind, 

eine gegebenenfalla durch l oder 2 Alk:ylgruppen substituierte 
1-Piperidinyl- _oder 1-Azacyc:lohept-.~-yl-gruppe, in denen zwei 

. . •... ,,.. 
Wasserstoffatome am Kohlenstoffge~t durch eine geradkettige 
Alkylenbriicki(er~etzt sind, wobei ~iese Brdcke 4 oder s Koh­
lenstoffatom.:·1~iithllt, wenn die z~~~ Wasseratoffatome sich am 
selben Kohltm"stoffatom bef inden, oq.~r 3 oder 4 Kohlenstoffatome 
enthAlt, wenn:~ich die zwei Wasse~stoffatome an benachbarten 
Kohlenstoffatomen befinden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome 

: ,. 
enthAlt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlen-
stoffatomen ~efinden, die durch ein Atom getrennt sind, oder 1 

· .. 
oder 2 Kohlenstoffatome enthllt, wenn sich die zwei Wasser-
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stoff atome an Kohlenstof fatomen befinden, die durch zwei Atome 
getrennt sind, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome in 

3-Stellung durch eine -O-CH2CH2-0- oder -?~~2CH2CH2-0-Gruppe 
ersetzt sind, 

eine 1-Piperidinyl- oder l-Azacyc::lohept-1-yl-gruppe, in denen 
zwei Wasserstoffatome in 3-Stellu.ng oder in 4-Stellu.ng durch 
eine -O-CH2CH2-0- oder -O-CH2CH2CH2-o~Gruppe ersetzt sind, 

eine 2-Isoindolinyl-, 1,2,3,4-Tetrahydro-isochinolin-2-yl- oder· 
2, 3, 4, 5-Tetrahydro-1H-3..:benzazepi.n·-3-yl-G%Uppe,. wobei der 
Benzoteil der vorstehend erwihnten GruPPen jeweils durch ein 
Fluor- , Chlor-, Brom- oder Jodat.om, dur~h eine T;-if~uormethyl­
gruppe oder durch eine· oder zwei Alkyl- oder Alko~ppen 
substituiert sein kann, oder 

eine (R10NR11)-Gruppe darstellt, in der 

Rio ein Wasserstoffatom oder eine C1-e-~Jcylgruppe, die ab 

Position 2 durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituiert 
sein kann, 

Ri1 ein wasserstoffatom, 

eine c1 .. 1o-Alkylgruppe~ die durch eine Aryl-, C3 .. 7~Cy'cloalkyl-, 

Hydroxy- , Alkoxy- , Aryloxy- , carbox)r- I Alkoxyc~rbonyl- , 
Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, _Dialkylaminocarbonyl-, 

- Hydroxy-C2-4 -alkylaminoearbonyl-, cyano- i Pormylamino-, Amino-, 
Alkylamino- oder Dialkylaminognippe, durch eine Pyrro­
lidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, Mori;)hol~nocarbonyl-, Pi­
perazinocarbonyl- oder 4-Alkyl-piperazinocarbonylgruppe, 

durch eine gegebenenfalls durch l oder 2 .PJ_kylgruppen sub-

sti tuierte s- bis '7-gli&drige AlkyleniminogrupPe, wobei in den 
vorstehend erwihnten 6- oder 7-gliedrigen Alkyleniminoteilen 
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jeweils eine Methylengruppe in 4-Stellung durch ein Sauerstoff­
oder Schwefelatom, durch eine Sulfinyl-, Sulfonyl- oder RgN­
Gruppe ersetzt sein kann, wobei Rg wie eingangs definiert ist, 

durch eine Pyrrolidino-, Piperidino-, Piperazino- oder 
4-Alkylpiperazinogruppe, wobei jeweils eine oder zwei der zu 
den Stickstoff atomen benachbarten Methylengruppen durch eine 
carbonylgruppe ersetzt sind, 

durch eine Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, 
Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, Arylcar­
bonylamino-, · N-Alkyl-arylcarbonylamino-, Arylsulfonylamino-, N­
Alkyl-arylsulfonylam;i.no-,· Aralkylcarbonylamino-, N-Alkyl­
aralkylcarbonylamino-, Aralkylsulfonylamino-, N-Alkyl-aral­
kylsu~fonylamino-, Alkoxycarbonylamino- oder N-Alkyl-alkoxy­
carbonylaminogruppe, durch eine (R9NR7)-CO-NR6-Gruppe, wobei R6 
bis Ra wie eingangs definiert sind, durch eine Alkylsulfenyl-, 
Alkylsulfinyl-, ~kylsulfonyl-, Ar_Ylsulfenyl-, Arylsulfinyl-, 
Arylsulfonyl-, Aralkylsulfenyl-, Aralkylsulfinyl- oder Aral­
kylsulfonylgruppe oder durch eine Cs-7-Cycloalkylgruppe, in der 
eine Methyleng%-uppe durch ein sauerstof fatom oder durch eine 
Imino- oder Alkyliminogruppe ersetzt ist, substituiert sein 
kann, 

eine durch ein Chloratom oder ein bis drei Fluoratome substi­
tuierte C2-4~Alkylgruppe, 

eine durch einet'":~,4,7.'10-TetraoxacYc:1ododecyl-, l,4,7,10,13-
Pentaoxacyclcpent&decyl- oder eine.1,4,7,l0,13,lG-Hexaoxa­
cyclooctadecylSZ,Uppe substituierte Methylgruppe, 

eine durch 2 bis S Hydroxygruppen ~ubstituierte C3-10-Al­
kylgruppe, 

eine durch eine Hydroxy- und zusAt~lich durch eine Arylgruppe 
substituierte C2-6-Allcylgruppe, di~ gegebenenfalls zusltzlich 
durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituiert sein kann, 
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eine durch eine Hydroxy- und ·· zusa tzlich durch. eine Amino-, 
Alkylamino- oder Dialkylaminoqruppe substituierte c3_6-Al­
kylgruppe, 

··eine · gegeb~nenfalis ciurch eine Ary_lqruppe su.bsti tuierte Alke­

nyl- oder.Alkinylqruppe mit jeweils 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, 
wobei der Vinyl- oder Ethinylteil nicht mit dem Stickstoffatom 
verknUpf t sein kann, 

eine C2-4-Alkylgruppe, di.edurch eine C2-4"'."Alkoxygruppe sub­
stituiert ist, welche in m-Position durch eine Hydroxy- oder 
Alkoxyqruppe substituiert ist, 

eine A;-ylqruppe, 

eine Cyclopropylgruppe, die· dlirch 1 odei: 2 A+kyl_qruppen, durch 
eine Aryl-, Carboxy-, Aikoxycarbonyl-,· AJl\inoc~:r;ponyl-, Alky~­
aminocarbony1-,· oialkylaminoca·rbonyl~, Pyr;ol.'!,..dinocarbonyl-, 
Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, Pip~r~~i~ocarbonyl­
oder 4-Alkyl-piperazinocarboriylqruppe substituier1: sein kann, 

eine geqebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylqruppen substituierte 
C4-7-Cycloalkylgruppe, die zusatzlich durch Rs substituiert 
sein kann, wobei Rs wie einqanqs definiert ist, 

eine 9e9ebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 
C5-7-CycloalkylgrU:ppe, die zusltzlich durch eine N,N-Dialkyl-N­
oxido-aminogruppe substituiert ist, 

eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-Cycloalkenylgruppe, w6bei der Vinylteil nicht mit dem 
Stickstoffatom der CR11NR10)-Grupppe verknUpft sein kann, 

eine qeqebenenfalls durchl oder 2 Alkylqruppen sul:>st;tuierte 
Cs-7-Cycloalkylgruppe, wobei in dem Cycloalkylteii jeweils eine 
Methylenqruppe durch ein sauerstof f- oder Schwefelatom, durch 
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eine Sulfinyl-, Sulfonyl-, N-Alkyl-N-oxido-imino- oder R9N­
Gruppe ersetzt ist, wobei Rg wie eingangs definiert ist, 

eine gegebenenfalls durch l bis 4 Alkylgruppen substituierte 
C5-7-Cycloalkylgruppe, in denen jeweils eine Methylengruppe 
durch eine Carbonylgruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 
C4_7-Cycloalkylmethylgruppe, die im Cycloalkylteil zusatzlich 
durch Rs substituiert ist, wobei Rs wie vorstehend erwihnt 
definiert ist, 

eine gegebenenf alls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
Cyclopentyl- oder Cyclopentylalkylgruppe, in denen jeweils zwei 
Wasserstoffatome im Cyclopentylteil durch eine geradkettige Al­
kylenbrQcke ersetzt sind, wobei diese Briicke 4 oder 5 Kohlen­
stof fatome enthAlt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am sel­
ben Kohlenatoffatom befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome 
enthalt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an benachbarten 
Kohlenstoffatomen befinden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome 
enthAlt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoff­
atomen bef inden, die durch ein Kohlenstoffatom getrennt sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 4 Alkylgruppen substituierte 
Cyclohexyl-, Cyclohexylalk.yl-, eyc;oheptyl- oder Cycloheptyl­
alkylgruppe, in denen jeweils zwei Wasseretoffatome im cyclo­
alkylteil durch eine geradkettige A:J.kylenbr\lcke ersetzt sind, 
wobei diese Brilcke • oder S Kohlenstoffatome enthilt, wenn die 
zwei Wasserstoffatome sich am selben Kohlenstoffatom befinden, 
oder 3 oder 4 ICohlenstoffatome enthllt, wenn sich die zwei 
Wasserstoffatome an benachbarten Kohlenstof fatomen befinden, 
oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome ent~Alt, wenn sich die zwei 
Wasserstof fatome an Kohlenstoffatomen bef inden, die durch ein 
Kohlenstof f atoin getrennt sind, oder 1 oder 2 Kohlenstof f atome 
enth6lt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlenstoff­
atomen befinden, die durch zwei !Cohlenstoffatome getrennt sind, 
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eine qeg~benenfalls durch 1 bis 4 Alkylqruppen substituierte 5-
Norbornen-2-yl- oder 5-Norbornen-2-yl-alkylqruppe, 

eine 3-Chinuclidinyl-, 4-Chinuclidinyl-, 3-Chinuclidinyl-al-
· kyl-, 4-Chinuclidinyl-alkyl-, Azabicyclo(2~2.1Jhept-4-yl-; 
Azabicyclo[2.2.l]hept-4-yl-alkyl- oder Adamantylqruppe, oder 

Rio ein Wasserstoffatom oder eine Alkylqruppe und R11 eine 
Hydroxy- oder Alkoxyqruppe darstellen, 

deren Tautomere, deren Stereoisomere und deren Salze, 

wobei, sofern nichts anderes erwahnt wurde, 

unter den bei der Definition der vorstehend erwahnten Reste 
erwtihnten A,rylteilen eine Phenylgruppe zu verstehen ist, die 
jeweils durch R12 monosubstituiert, durch R13 mono-, di- oder 
trisubstituiert oder durch R12 monosubstituiert und zusatzlich 
durch R13 mono- oder disubstituiert sein kann, wobei die Sub­
stituenten gleich oder verschieden sein kOnnen, und 

Ri2 eine Cyano-, Carboxy-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, 
Dialkylaminocarbonyl-, Alkoxycarbonyl-, Alkylcarbonyl-, Alkyl­
sulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, 
Perfluoralkyl-, Perfluoralkoxy-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-, 
Hydroxy-C2-4-alkylamino-, N-Alkyl-hydroxy-C2-4-alkylamino-, 
Di(hydroxy-C2-4-alkyl)amino-, Dialkyl.amino-, Alkylcarbonyl­
amino-, Phenylalkylcarbonylamino-, Phenylcarbonylamino-, 
Alkylsulfonylamino-, Phenylalkylsulfonylamino-, Phenylsulfonyl­
amino-, N,;..Alkyl-alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-phenylalkyl­
carbonylamino-, N-Alkyl-phenylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkyl­
sulfonylamino-, N-Alkyl-phenylalkylsulfonylamino-, N-Alkyl­
phenylsulfonylam.ino-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl- oder 
Dialkylaminosulfonylgruppe, 

eine qegebenenfalls durch 1 bis 2 Alkylqruppen oder eine Hy­
droxyalkylqruppe substituierte 5- bis i-gliedrige Alkylen-
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iminogruppe. wobei in den vorstehend erwahnten 6- bis 7-glie­
drigen Alkyleniminogruppen jeweils eine Methylengruppe in 4-
Stellung durch-ein sauerstoffatom oder eine R9N-Gruppe ersetzt 

sein kann, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis 2 Alkylgruppen oder eine 
Hydroxyalkylgruppe substituierte 5- bis 7-gliedrige 
Alkyleniminogruppe, wobei jeweils eine oder zwei zu dem 
Stickstoffatom benacbbarte Methylengruppen durch jeweils eine 
Carbonylgruppe ersetzt sind, 

eine (RaNR.7)-CO-NR6-Gruppe, wobei R6 bis Rs wie vorstehend er­
wahnt definiert sind, 

R13 eine Alkyl-, Hydroxy- oder Alkoxygruppe, ein Fluor-, 
Chlor-, Brom- oder Jodatom darstellen, wobei zwei Reste R13 
sofern diese an benachbarte Kohlenstof fatome gebunden sind, 
auch eine Alkylengruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, eine 
1,3-Butadien-1,4-diylengruppe oder eine Methylendioxygruppe 
darstellen k6nnen, 

sowie, soweit nichts anderes erw&bnt wurde, die vorstehend er­
wlhnten Allc'yl-, Alkylen- und Alkoxyteile jeweils l bis 4 Koh­
lenstoffatome enthalten sowie, sofern nichts anderes erwahnt 
wurde, jed.es Koblenstoffatom in den vorstehend erwibnten Al­
kylen- oder ~loalkylenteilen, das an ein Stic:kstoff-, Sauer­
stoff- oder Sahwefelatom gebunden 1st, an kein weiteres Halo­
gen-, Stickstol€-, Sauerstoff- oder Schwefelatom gebunden sein 
kann. 

4. Pyrimid.Of.S ,:4·.:.d] pyrimidine der -a1lgemeinen Formel I gemiS 
Anspruch 1 oder 2, in der 

Ra ein Waseerstoffatom oder eine Alkylgruppe, 

Rb eine durch die Reste R1 bis R3 substituierte Phenylgruppe, 
wobei 
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R1 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, 

eine Alkyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, C3-6-Cycloalkyl- oder 
Cs-6-Cycloalkoxygruppe, 

eine in 2-Stellung durch eine Hydroxy-, Alkoxy- oder Phenoxy­
gruppe substituierteEthoxygruppe, 

eine C2-s-Alkenyl- oder C3_5-Alkenyloxygruppe, wobei der 
Vinylteil nicht mit dem Sauerstoff.atom verknll.pft sein kann, 

eine C2-s-Alkinyl- oder C3-5-Alkinyloxygruppe, wobei der 
Ethinylteil nicht mit dem Sauerstoffatom verkndpf t sein kann, 

eine Phenyl-, Phenoxy-, Phenylalkyl-, Phenylalkoxy-, Alkoxyal­
kyl-, Phenoxyalkyl-, Carboxyalkyl-, Alkoxyc:arbonylalkyl-, Ami­
nocarbonylalkyl-, Alkylaminocarbonylalkyl-,, Dialkylaminocarbo­
nylalkyl-, Cyanoalkyl-, Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkyl­
sulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, Trifluormethylsulfenyl-, Triflu­
ormethylsulfonyl-, Nitro~, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 
Pyrrolidino-,, Piperidino-, Morpholino-, .· Alkylcarboriylamino- , 
N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl­
alkylsulfonylamino-, Trifluormethylsulfonylamino-, N-Alkyl­
trifluormethylsulfonylamino-, Alkylc:arbonyl-, carboxy-, Alk­
oxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl•, Dialkyl­
aminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, 
Morpholinocarbonyl- oder Cyanogruppe, 

eine durch 1 bis 3·p1uoratome substituierte Methyl- oder Meth­
oxygruppe, 

eine durch 1 bis s Fluoratome substituierte Ethyl- oder Ethoxy­
gruppe, 

R2 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl-, 
Trifluormethyl-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylc:ar-
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bonylamino-, Alkylsulfonylamino-, Trifluormethylsulfonylamino-, 
Hydroxy- oder Alkoxygruppe, 

R3 ein wass~rstoff-, Fluor-, Chlor~ oder Bromatom oder eine 
Alkylgruppe, oder 

R2 zusammen mit R), sofern diese an benachbarte Kohlenstoff­
atome gebunden sind, auch eine Metbylendioxy- oder n-c3_6-Al­
kylengruppe oder·eine gegebenenfalls durch ein Fluor-, Chlor­
oder Bromatom, durch eine Alkyl-, Alkoxy- oder Trifluormethyl­
gruppe substituierte l,3-Butadien-1,4-diylengruppe darstellen, 
bedeuten, und 

Re ein Wasserstoff- oder Chloratom, 

eine Alkyl-, Phenyl-, Mercapto-, Alk.ylsulfenyl-, Alkylsulfinyl­
oder Alkylsulfonylgruppe, 

eine Hydroxy-, Phenoxy- oder Phenyl-C1-2-alkoxygruppe, 

eine Alkoxygruppe, 

eine C2-4-Alkoxygruppe, die durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, 
(2-Hydroxyethyl)amino-, Dialkylamino-, Morpholino-, 1-Pyrroli­
dinyl-, 1-Piperidinyl-, 4-Methyl-~·.piperazinyl-, 4-Acetyl-1-pi-

~ . . : ~ . . . .. 

perazinyl-, -·4-~thylsulfonyl-1-pipeir:azinyl-, 4-Methoxycarbonyl-
l-piperazinyl-, 4-Formyl-1-piperazinyl- oder 4-Dimethylamino­
carbonyl-1-piperazinylgruppe substituiert ist, 

eine C3_4 -Alkoxygruppe, die durch .. zwei Hydroxygruppen substi­
tuiert ist, 

eine C1-2-Alko.xygruppe, die durch eine gegebenenfalls durch 
eine oder zwei Methylgruppen substituierte C3_7-Cycloalkylgrup­
pe substitui~t ist, wobei in den vo:rstehend erwihnten c4 _5-Cy­
cloalkylgr~ppen Jeweils eine Methylengruppe durch ein Sauer-
stof fatom e~aetzt sein kann, 

•. ·J' . 
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eine gegebenenfalls durch eine Hydroxy-, Dialkylamino-, Alk­
oxy-, carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylamino­
carbonyl-, .. Dialkylaminocarbonyl-, Alkylcarbonylamino-, Alkyl­
sulfonylamino- oder Alkoxycarbonylaminogruppe substituierte 
C4-6-Cycloalkoxygruppe, 

eine CyclopentyloX-ygruppe, in der die Methylengruppe in 3-
Stellung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Alkyl­
iminogruppe ersetzt·ist, 

eine Cyclohexyloxygruppe, in der die Methylengruppe in 3- oder 
4-Stellung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Alkyl­
imino-, Alkylcarbonyl-imino-, Alkoxycarbonyl-imino- oder Alkyl­
sulfonyl-iminogruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen sub­
sti tuierte Allyloxy- oder Propargyloxygruppe, 

eine 1-Azetidinylgruppe, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, die durch 1 bis 2 Alkylgruppen, 
durch eine Phenyl-, Carboxy-, Hydroxyalkyl-, Am=L.noalkyl-, 
Alkylaminoalkyl-, Dialkylaminoalkyl-, Alkaxycarbonyl-, 
Aminocarbonyl•, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 
Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl:., Morpholinocarbonyl-, 
Piperazinocarbonyl- oder 4-Alkyl-piperaz.inocarbonyl-Gruppe oder 
in 3-Stellung auch durch eine Hydro:Xy-, Alkoxy-, Amino-, 
Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylcarbonylamino-, Alk­
oxycarbonylamino--; · Formylamino-, Cyanamino-, Alkyl·sulfonyl­
amino-, Dialkylaminocarbonylamino-, N-Alkyl-dialkylamino­
carbonylamino-, N-Alkyl-dialkylaminocarbonylamino- oder Cyano­
gruppe substituiert sein kann, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome am 
Kohlenstoffgeriist durch eine geradkettigeAlkylenbrlicke ersetzt 
sind, wobei diese Briicke 4 oder 5 Kohlenstoffatome enthAlt, 
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wenn die zwei Wasserstof fatome sich am selben Kohlenstof fatom 
befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstof~atome enthilt, wenn sich die 
zwei Wasserstoffatome an benachbarten Kohlenstof f atomen 
befinden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome enthalt, wenn sich die 
zwei Wasserstof fatome an Kohlenstoffatomen bef inden, die durch 
ein Atom getrennt sind, 

eine 1-Piperidinylgruppe, die durc~ l bis 4 Alkylgruppen, durch 
eine Phenyl-, Hydroxyalkyl-, Ami?l9alkyl-, Alkylaminoalkyl-, 
Dialkylaminoalkyl-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, 
Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocar­
bonyl-, Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, Piperazino­
carbonyl- oder 4-Alkyl-piperazinocarbonyl-Gruppe oder in 3-
oder 4-Stellung aucb durch eine ~oxy-, Alkoxy-, Amino-, 
Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkylcarbonylamino-, Alkoxycarbo­
nylamino-, Formylamino-, Cyanamino-, Alkylsulfonylamino-, Di­
alkylaminocarbonylamino-, N-Alkyl-dialkylaminocar:bonylamino­
oder Cyanogruppe substituiert sein kann, 

eine 1-Piperidinylgruppe, die durch l bis 2 Alkylgruppen oder 
eine Phenylgruppe und zusAtzlich durch eine Hydroxygruppe sub­
st i tuiert ist, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der in 3-Stellung oder in 4-Stel­
lung zwei Wasserstoffatome durch eine -O-CH2CH2-0- oder 

. . . ~ 

-O-CH2CH2CH2-0-Gruppe ersetzt sind, 

~- . I·. 

eine l-Pipe~~dinylgruppe, in der z-.i Wasserstoffatome am Koh-
lenstoffgerilst durch eine geradkettige Alkylenbr\lcke ersetzt 
sind, wobei diese Br\lcke 4 oder 5 Kohlenstoffatome enthilt, 
wenn die zwei Wasserstoffatome sic.p am selben Kohlenstoffatom 
befinden, oder 3 oder 4 Kohlenstoffatome enthAlt, wenn sich die 
zwei Wasserstoffatome an benachbarten Kohlenstof fatomen bef in­
den, oder 2 oder 3 Kohlenstoffato~e enthalt, wenn sich die zwei 
wasserstoffatome an Kohlenstoffatomen bef inden, die durch ein 
Atom getrennt sind, oder 1 oder 2 Kohlenstoffatome enthilt, 

---- ·-------- ---------
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wenn sich die zwei wasserstof fatome an Kohlenstoffatomen befin­
den, die durch zwei Atome getrennt sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylgruppen substituierte 
1-Piperidinylgruppe, in der die Methylengruppe in 4-Stellung 
durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom,.durch eine·Carbonyl-, 
Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, Alkyl-imino-, Hydroxy-C2_4 -alkyl­
imino;..., Alkoxy-C2-4-alkyl-imino-, Aminocarbonylalkyl-imino-, 
Alkylaminocarbonylalkyl-imino-, Dialkylami.nocarbonylalkyl­
imino-, Amino-C2-4 ~alkyl-imino-, Alkylamino-'.~2-4-alkyl-imino-, 
Dialkylamino-c2_4-alkyl-imino-, Hydroxy...:c2_4-alkoxy-c2_4-alkyl­
imino:.., Phenyl-imino~·. Phenylalkyl-iminc>- ,•· Alkylcarbonyl­
imino-, Alkylsulfonyl-imino-, Phenylcarbonyl-imino-, Phenylsul­
fonyl-imino- oder N-OXido-N-alkyl-imino-Gruppe ersetzt ist, · 

eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Alkylgruppen substituierte 
l-Azacyclohept-1-yl~Gruppe, in der jeweils die Methylengruppe 
in 4-Stellung durch ein sauerstoffatom, durch eine Imino-, 
N-Alkyl-imino-, N-Phenyl-imino-, N-Phenylalkyl-imino-, .·· 
N-Alkylcarbonyl-imino-, N-Alkylsulfonyl-ititino-, ·N-Phenylcar­
bonyl-imino..;. oder N-Phenylsulforiyl-imino~Gruppe ersetzt sein 
kann oder zwei Wasserstoffatome in 3,6-Stellung durch eine 
-CH2CH2-Gruppe ersetzt sein k6nnen, 

eine 2-Isoindolinyl-, 1,2,3,4-Tetrahydro-isochinol.in-2-yl- oder 
2,3,4,S-Tetrahydro-1H-3-benzazep:in;..3-yl-Gruppe, die jeweils im 
Benzoteil durch ein Fluor-, Chlor- oder Bromatom, durch eine 
Alkyl-, Trifluormethyl- oder Alkoxygrtippe substituiert sein 
kOnnen, oder 

eine ca10n 11)-Gruppe darstellen, in der 

Rio ein Wasserstoffatom oder eine C1-G-Alkylgruppe, die ab Po­
sition 2 durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituiert 
sein kann, und 

R11 ein Wasserstof fatom, 
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eine c1 -e-AlJcYlgruppe, die durch eine Phenyl-, C3-6-Cycloal­
kyl-, Hydrexy-, Alkoxy-, Cyano-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, 

Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 
(2-Hydroxyethyl)aminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Piperi­
dinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, 1-Piperazinylcarbonyl-, 

4-Alkyl-l-piperazinylcarbonyl-, Amino-, Formylamino-, Alkyl­

amino-, DiaikY!amino-, Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl-alkylcar­
bonylamino-, Alkoxycarbonylamino-, N-Alkyl-alkoxycarbonyl­
amino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsulfonylamino-, 
Phenylcarbonylamino-, N-Alkyl-pheny~carbonylamino-, Phenyl­
sulfonylamino~. N-Alkyl-phenylsulfonylamino-, Alkylsulfenyl-, 

Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, l•Pyrrolidinyl-, 2-0xo-l-pyrro-
.' 

lidinyl-, 1-Piperidinyl-, 2-0xo-l~piperidinyl-, Morpholino-, 

1-Piperazinyl-, 4-Alkyl-1-piperazinyl-, 4-Alkylcarbonyl-l-pi­
perazinyl-, 4-Alkylsulfonyl-l-piperazinyl-, 4-Alkoxycarbonyl­
l-piperazinyl-,· 4-Cyano-1-piperazinfl-, 4-Formyl-1-pipera­
zinyl-, 4-Aminocarbonyl-1-piperazinyl-, 4-Alkylaminocarbonyl­

l-piperazinYl- oder 4-Dialkylaminocarbonyl-l-piperazinyl- oder 
eine (R9NR7)~6o~:NR6-Gruppe substituiert sein kann, wobei 

R6 und "a..j· zusammen eine n-C2-3~Alkylenbrucke und 
Ra ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe darstellen, 

eine durch eine 1,4,7,10-Tetraoxacyclododecyl-, 1,4,7,10,13-
Pentaoxacyc"ibpehi.adecyl- oder eine' .. i, 4, 7, 10, 13 , 16 -Hexaoxacyc­

looctadecylgT ·. substituierte Met;.bylgruppe, 

eine 2,2,2-Trifluorethylgruppe, 

eine durch 2 bis s Hydroxygruppen substituierte C3.10-Al­

kylgruppe, 

eine durch eine Hydroxy- und zusAtzlich durch eine Aminogruppe 

substituierte C3.5-Alkylgruppe, 
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eine durch eine Phenylgruppe un4 zusatz1ich durch eine Hydroxy­
gruppe substituierte C2-4-Alkylgruppe,.die .g~gebenenfalls zu­
s!tzlich durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe substituiert 
sein kann, 

eine gegebenenfalls durch einE!.Phe:nylgruppe.su}:>stituierte Al­

kenyl- oder Alkinylgruppe mit jeweils 3 pis 6 Kohlensto:ff­
atomen, wobei der Vinyl- oder Ethinylteil nicht mit dem Stick­
stoffatom verknupft sein kann, . 

eine C2-4;_Alkylgruppe, die durch eine C2.-4-Ukoxygruppe sub­
stituiert ist, welche in m-Position durch eine Hydroxy-.oder 
Alkoxygruppe substituiert ist, 

eine Rhenylgruppe, 

eine Phenylgruppe, die durch eine Alkylca;bonylamino-, N-Alkyl-
. . .. .. 

alkylcarbonylamino-, · (2-HydroXyethyl) a~ino-, Di- (2-hydroxy-_ 
·ethyl)amino-, N-Alkyl,;,2-{hydroX}'ethyllamino-, Amino-, 

... . . . . •'· 

Alkylamino- oder Dialkylaminogruppe oder dur~h eine (RaNR7)-CO-
NR6-Gruppe substituiert ist, wobei R6 bis Rs wie vorstehend 
erwahnt definiert sind, 

.eine Phenylgruppe, die durch eine Pyrrolidino-, . Piperidino- , 
2-oxo-pyrrolidino-, 2-0xo-piperidino-, Morpbolino-, 1-Pipera­
zinyl- oder 4-Alkyl-l~piperazinyl-Gruppe substituiert ist, wo­
bei die vorstehend erwAhnten heterocyclischen Teile am Kohlen­
stoffgerll.st jeweils durch 1 oder 2 Alkylgruppen oder durch eine 
Hydroxyalkylgruppe substituiert sein kOnnen, 

eine C3_7-Cycloalkylgruppe, die durch 1 oder 2 Alkylgruppen, 
durch eine Phenyl-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, 
Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocar­
bonyl-, Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, Piperazino­
carbonyl- oder 4-Alkyl-piperazinocarbonylgruppe substituiert 
sein kann, 
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eine gegebenenfalls durch l oder 2 Methylgruppen substituierte 

C5_7-Cycloalkylgruppe, die durch eine Hydroxymethyl-, Cyano-, 

Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 2-Hy­
droxyethylaminq-, Di-{2-hydroxyethyl)amino-, N-Alkyl-2-hydroxy­
ethylamino-, N,N-Dialkyl-N-oxido-amino-, Alkoxycarbonylamino-, 
N-Alkyl-alkoxycarbonylamino-, Alkylcarbonylamino-, N-Alkyl­
alkylcarbonylamino-, Alkylsulfonylamino-, N-Alkyl-alkylsul­
fonylamino-, Phenylcarbonylamino-, N-Alkyl-phenylcarbonyl­
amino-, Phenylsulfonylamino-, N-Alkylphenylsulfonylamino- oder 
durch eine (RaNR.7)-CO-NR.6-Gruppe substituiert ist, wobei R6 bis 
Re wie vorstehend erwihnt def iniert sind, 

eine gegebenenfalls durch 1 oder 2 Methylgruppen substituierte 
C5_7-cycloalkylgruppe, die durch eine Pyrrolidino-, Piperi­
dino-, 2-0xo-pyrrolidino-, 2-0xo-piperidino-, Morpholino-, 
1-Piperazinyl-, 4-Alkyl-l-piperazinyl- oder 4-Alkylcarbonyl­
l-piperazinyl-Gruppe substituiert ist, wobei die vorstehend 
erwlhnten heterocyclischen Teile a~ KohlenstoffgerOst jeweils 
durch l oder 2 Alkylgruppen oder durch eine Hydroxymethylgruppe 
substituiert sein k6nnen, 

eine gegebenenfalls durch l oder 2 Alkylgruppen substituierte 
C5_7-Cycloalkenylgruppe, wobei der Vinylteil nicht an das 
Stickstoffatom der (R11NR10>-Gruppe gebunden sein kann, 

eine Tetrahydrofurfurylgruppe, 

eine Cyclopentylgruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stellung 
durch ein Sauerstoffatom, eine Imino-, Alkylimino-, Alkylcarbo­
nylimino-, Formylimino-, Aminocarbonylimino-, Alkylaminocarbo­
nylimino-, Alkoxycarbonylimino-, Alkylsulfonylimino-, Dialkyl­
aminocarbonylimino- oder Cyaniminogruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der die.Ji1ethylengruppe in 3-Stellung 
durch eine Imino-, Alkyl-imino-, Alkylcarbonyl-imino-, Alkoxy­
carbonyl-imino- oder Alkylsulfonyl~imino-Gruppe ersetzt ist, 
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eine Cyclohexylgruppe, in der die Methylengruppe in 4-Stellung 
durch ein Sauerstoffatom, eine Imino-, N-Alkyl-imino-, N-Phe­
nyl-imino-, N-Phenylalkyl-imino-, N-Formyl-imino-. N-Alkyl­
carbonyl-imino-, N-Phenylcar:bonyl-imino-, N-Alkoxycarbonyl­
imino-, N-Cyan-imino-', N-Aminocarbonyl-imino-, N-Alkylamino­
carbonyl-imino-, N,N-Dialkylaminocarbonyl-imino-, N-Alkyl­
N-oxido-imino-, N-Alkylsulfonyl-imino- oder N-Phenylsulfonyl­
imino-Gruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der eine Methylengruppe durch eine 
Carbonylgruppe ersetzt ist, 

eine gegebenenfalls durch l bis 2 Methylg:t:Uppen substituierte 
cyclopentyl- oder CyclohexylgrupPe, die durch eine carboxy­
alkoxy-, Alkoxycarbonyialkoxy-, AmiJiocarbcinylalkoxy-, Alkyl-

. .. . 

aminocarbonylalkoxy-, Dialkylliminocarbonylalkoxy'-, Pyrroli-. . . . ... 

dinocarbonylalkoxy-, Piperidinocarbonylalkoxy-,· Moz-Pholino­
carbonylalkoxy-, Carboxyalkyl-, Alkoxycarbonylalkyl-, Amino­
carbonylalkyl-, AlkylamiliC>carbonylalkyl-, Dialkylamiriocarbo­
nylalkyl-, Pyrrolidinocarbonylalkyl-', Piperidinocarbonylalkyl­
oder Morpholinocarbonylalkylgruppe substituiert ist, 

eine Cyclohexylmethylgruppe, wobei derCyclohexylteil durch 
eine carboxy-, Aminocarbonyl-,.Alkylaminocarbonyl~,· Dialkyl­
aminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Piperidinocarbonyl-, Mor­
pholinocarbonyl-, Alkoxycarbonyl- oder H}rdroxymethylgruppe sub­
stituiert ist, 

eine gegebenenfalls durch 1 bis J Methylgruppen substituierte 
Cyclohexyl- oder· Cyclohexylmethyl·gruppe ~ in denen j eweils im 
Cyclohexylteil zwei wasserstoffatome durch eine geradkettige 
Alkylenbr\icke ersetzt sind, wobei diese Brllcke 4 oder 5 Koh­
lenstoffatome enthilt, wenn die zwei Wasserstoffatome sich am 
selben Kohlenstoffatom befinden,· oder 3 oder 4· I<ohlenstoffatome 
enthAlt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an benachbarten 
Kohlenstoffatomen befinden, oder 2 oder 3 Kohlenstoffatome 
enthilt, wenn sich die zwei Wasserstoffatome an Kohlen-
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stoffatomen befinden, die durch ein Kohlenstoffatom getrennt 
sind, oder 1 oder 2 Kohlenstoffatome enth.alt, wenn sich die 
zwei Wasserstoffatome an Kohlenstof fatomen bef inden, die durch 
zwei Kohlenstoffatome getrennt sin~, 

eine gegebenenfalls durch l bis 3 Methylgruppen substituierte 
5-Norborn~n-2-yl- oder S-Norbornen-2-yl-methylgruppe, 

eine 3-Chinuclidinyl-, 4-Chinuclidinyl- oder Adamantylgruppe 
bedeuten, oder 

Rio ein Wasserstof f atom oder eine Alkylgruppe und Ri1 eine 
Hydroxy- oder Alkoxygruppe bedeuten, 

deren Tautomere, deren Stereoisome~e und deren Salze, 

wobei die vorstehend erwlhnten Phenylreste jeweils durch ein 
Fluor-, Chlor- oder Bromatom, durch. eine Nitro-, Alkyl-, Alk­
oxy-, Trifluormethyl- oder Hydroxygruppe substituiert sein kon­
nen und, sofern nicbts anderes erwlhnt wurde, die vorstehend 
erwlbnten Alkyl-, A~kylen- und Alk~eile jeweils 1 bis 4 Koh­
lenstoffatome enthalten sowie, sofern nicbts anderes erwahnt 
wurde, jedes Kohlenstoffatom in den vorstehend erwihnten Alky­
len- oder cycloalkylenteilen, das an ein Stickstoff-, Sauer­
stoff- oder Schwefelatom gebunden ist, an kein weiteres Halo­
gen-, Stickstoff-, sauerstoff- oder Schwefelatom gebunden sein 
kann. 

5. Pyrimido[S,4-d)pyrimidine der allgemeinen Formel I gemAS 
Ansprucb 1 oder 2, in der 

Ra ein Wasserstoffatom oder eine Methylgruppe, 

Rb eine 2-Naphthyl-, l,2,3,4-Tetranydro-6-naphthyl- oder 
5-Indanylgruppe oder eine durch die Reste R1 bis R3 substitu­
ierte Phenylgruppe, wobei 
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R1 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-, Brom"'.' oder Jodatom, 

eine C1-4-Alkyl-, C1-4-Alkoxy-, C3-6-cycloalkyl-, c5_6-cyclo­
alkoxy-, Cyano-, Methoxycarbonyl-, Ethoxycarbonyl-, Ethinyl­
oder Nitrogruppe, 

eine durch l bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Meth­
oxygruppe, 

eine durch l bis 5 Fluoraeome substituierte Ethyl- oder Ethoxy­
gruppe, 

R2 ein Wasserstoff-, Fluor- oder Chloratom, eine Methyl-, Hy­

droxy-, Methoxy-, Amino-, C1-2-Alkylamino-, Di-Ci-2-alkylami­
no-, C1-2-Alkylcarbonylamino-, C1-2-Alkylsulfonylamino-, Tri­
fluormethyl~ulfonylamino- oder Trifluormethylgruppe, 

RJ ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor-. oder Bromatc::>m oder eine 
Methylgruppe und 

Re ein Wasserstoffatom, eine Methyl-, Phenyl-, 4-Methoxyphe­
nyl-, Methylsulferiyl-, Methylsulfinyl- oder Methylsulfonyl­
gruppe, 

eine Hydroxygruppe, 

eine C1-4-Alkoxygruppe, 

eine Ethoxygruppe~ die in 2-Stellung durch eine Hydroxy-, Meth­
oxy-, Morpholino'- oder (2.;.Hydroxyethyl)aminogruppe substituiert 
ist, 

eine 2-Propyloxygruppe, die in 1-Stellung durch eine Methoxy­
oder Dimethylaminogruppe substituiert ist, 

eine Methoxygruppe, die durch eine 2-Tetrahydrofuryl-, 2-Tetra­
hydropyranyl- oder 3-Methyl-3-oxetanylgruppe substituiert ist, 
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eine cyclobutyloxygruppe, 

eine gegebenenfalls in 3-Stellung durch eine Hydroxygruppe sub­
stituierte cyclopentyloxygruppe, 

eine Cyclopentyloxygruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stel­
lung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Methyl-imino­
gruppe ersetzt ist, 

eine Cyclohexyloxygruppe, die in 2-,3- oder 4-Stellung durch 
eine Hydroxygruppe oder in 4-Stelllµlg auch durch eine Di­
(Ci-2-alkyl) amino-, Methoxy-, Carboxy-, Methoxycarbonyl-, Di­
methylaminocarbonyl-, Methylaminocarbonyl-, Aminocarbonyl-, 
Acetylamino-, Methylsulfonylamino-, Methoxycarbonylamino-oder 
tert.Butyloxycarbonylaminogruppe substituiert sein kann, . 
eine Cyclohexyloxygruppe, in der die Methylengruppe in 3-Stel­
~ung durch eine Methyl-iminogruppe oder die Methylengruppe in 
4-Stellung durch ein Sauerstoffatom oder durch eine Methyl­
imino-, Acetyl-imino-, tert.Butyloxycarbonyl-imino-, Methoxy­
carbonyl-imino- oder Methylsulfonyl-iminogruppe ersetzt ist, 

eine Allyloxygruppe, 

eine 1-Azetidinylgruppe, 

eine 1-Pyrrolidinylgruppe, die durc::h 1 oder 2 Methylgruppen, 
durch eine Carhoxy-, Methoxycarbonyl-, Ethoxycarbonyl- , Amino­
carbonyl-, C1~2-Alkylaminocarbonyl- oder Di-(C1-2)-alkylamino­
carbonylgruppe oder in 3-Stellung durch eine Amino-, C1-2-Al­
kylamino-, Di-fC1-2-alkyl)amino-, C1-2-Alkoxycarbonylamino-, 
Ci-2-Alkylcarbonylamino-, C1-2-Alkylsulfonylamino-, Cyanamino-, 
Formylamino- oder Dimethylaminocar.bonylaminogruppe substituiert 
sein kann, 
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eine 1-Pyrrolidinylgruppe, in der in 3-Stellung zwei Wasser­
stoffatome durch eine n-C4-5-Alkylenbrilcke ersetzt sind, 

eine 1-Piperidinylgruppe, die durch 1 bis 4 Methylgruppen, 
durch eine Phenyl-, Hydroxy-C1-2-alkyl-, Carboxy-, C1-2-Alk­
oxycarbonyl-, Aminocarbonyl~, C1-2~Alkylaminocarbonyl-, Di­
(C1-2>-alkylaminocarbonyl-~ Pyrr9lidinocarbonyl- oder Morpho­
linocarbonylgruppe oder in 3- oder 4-S-tellung durch eine Hy­

droxy-, C1-2-Alkoxy-, Amino-, C1-2-Alkylamino-, Di-(C1-2>-Al­
kylamino-, C1-2-Alkylcarbonyl,amino-, C1-2".""Alkoxycarbonylamino-, 
Formylamino-, Cyanamino-, Di-(C1-2-alkyl)aminocarbonylamino-, 
C1-2-Alkylsulfonylamino- oder Cyanogruppe substituiert sein 
kann, 

eine 1-Piperidlnylgruppe, in der in 3-Stellung oder in 4-Stel­
lung zwei W~sserstoffatome durch eine n-C4-5-AlkylenbrUcke oder 
durch eine -o-cH2CH2-0-BrUcke ersetzt sind, 

, . ' .. . . 

eine 1-Piperidi:hylgruppe, die durch 1 oder 2 Methylqruppen oder 
eine Phenylgruppe und zusatzlich in 3- oder 4-Stellunq durch 
eine Hydroxygruppe substituiert.ist, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der in 2,5-Stellung zwei Wasser­
stoffatome durch eine -CH2- oder -CH2CH2-Brttcke ersetzt sind, 

eine qeqebenenfalls durch 1 bis 2 Methylqruppen substituierte 
1-Piperidinylqruppe, in der die Methyle~qruE>pe in4-Stellunq 
durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, durch eine Carbonyl-, 
Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, C1-2-Alkyl,...imino-, (2-Hydroxy­
ethyl)"-imino-, 2-(2-Hydroxyethoxy)ethyl-imino-,.<2-Aminoethyl)­
imino-, C1-3-Alkylaminocarbonylmethyl-imino-, N-Oxido-N-C1-2-
alkylimino-, Phenyl-imino-; Benzyl-imino-, Acetyl-imino- oder 
Methansulfonyl-iminogruppe ersetzt ist, 

eine l-Azacyclohept-1-yl-Gruppe, in der zwei Wasserstoffatome 
in 3,6-Stellung durch eine -CH2CH2-Gruppe ersetzt sein kt;nnen, 
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eine 1,2,3,4-Tetrahydro-isochinoli~-2-yl- oder 2,3,4,5-Tetra­
hydro-lH-3-berizazepin-3-yl-Gruppe oder 

eine (R10NR11l-Gruppe darstellen, in der 

Rio ein Wa~aerstoffatom, eine C1-4-~lkylgruppe oder eine 2-Hy­
droxyethylgruppe und 

R11 ein Wasserstoff atom, 

eine C1-6-Al_kyl-, C3-6-Cycloalkyl-methyl- oder Phenyl-c1_3-
alkylgruppe~ 

eine gegebenenfalls dureh 1 oder 2 __ Methylgruppen substituierte 

C3-6-Cycloalkyl-,.Allyl- oder Propargylgruppe, 

eine Phenyl~pe, die durch eine !Jydroxy- oder Methylgruppe 
oder in 4-Stell':JllS durch eine N-C1.;2-Alkyl-C1-2-alkylcarbonyl­
amino-, N-C1~2-Alkyl-(2-hydroxyetbyl)amino-, Di-(2-hydroxy­
ethyl) amino·~· .. 1-Pyrrolidinyl-, 2-0xo-1-pyrrolidinyl-, 2-Hy­
droxymethyl-1-pP=-rolidinyl-, 2-oxo,~1-imidazolidinyl-, 3-Methyl-

2-oxo-1-imidazolidinyl- oder Morpholinogruppe substituiert sein 
kann, 

eine durch ~;~e Carboxy-, C1-2-AlkGIJlc:;ycarbonyl-, Aminocarbonyl-, 
C1-2-Alkylaminocarbonyl-, Di·C1-2-alkylaminocarbonyl-, 
Pyrrolidinoc,~b~~l-, Piperidinoca~bonyl- oder Morpholinoear­
bonylgruppe ~~etituierte Methylgruppe, 

eine gegebe~~nf~ll~ durc:h eine Methylgruppe substituierte 
Ethylgruppe, -~ie in 2-Stellung durcb eine Hydroxy-, c1_2-Alk­
oxy-, Amino-, C1-2-Alkylamino-, Di-C1-2-alkylamino-, Ace­
tylamino-, 1-Pyrrolidinyl-, Morpholino-, 1-Piperazinyl-, 4-Me­
thyl-1-pip~r,~il'.lYl-. 4-Acetyl-l-piperazinyl-, 4-Aminocarbonyl­
l-piperazin:fi:-:-,., ~-Dimethylaminoearbonyl-1-piperazinyl-, 4-Me-

: ,> 

thylaminoca~~DV;;1-piperazinyl-, 4-Methylsulfonyl-1-pipera-

----------~----·-- -
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zinyl-, 4-Methoxycarbonyl-l-piperazinyl-oder 4-cyano-l-pipera­
zinylgruppe substituiert ist, 

eine 2-Hydroxyethylgruppe, die im Ethylteil durch eine Phenyl-, 
3-Hydroxyphenyl-, 4-Hydroxyphenyl-, 4-Nitrophenyl- oder Benzyl­
gruppe substituiert ist, wobei der Ethylteii der vorstehend er-.. - . . 

wi.hnten Gruppen zusatzlich durch eine Methyl-, Hydroxymethyl-
oder Methoxymethylgruppe substituiert sein kann, 

eine durch eine 1,4,7,10-Tetraoxacyclododecyl-, l,4,7,10,13-
Pentaoxacyclopentadecyl- oder eine l,4, 7, 10, 13_ ,16-Hexaoxa­
cyclooctadecylgruppe substituierte Methylgruppe, 

eine 2,2,2-Trifluorethylgruppe, 

eine in 3-Stellung durch eine Hydroxy-, Cyano-, carboxy-, 
Aminocarbonyl-, Methylatninocarbonyl-, Dimethylaminocarbonyl-, 
Formylamino, Methoxycarbonylamino-, Morpholino- oder·2-oxo-
1-p~olidinylgruppe subst'ituierte Propylgruppe, 

eine in 4-Stellung durch eine Hydroxygruppe substituierte 
Butylgruppe, 

eine in 1-Stellung durch eine Hydroxygruppe und zus&tzlich in 
3-Stellung durch eine Methylgruppe sUbstituierte 3-Butylgruppe, 

eine in 1-Stellung durch eine HydroxygrupPe und zusitzlich in 
3-Stellung durch eine Methylgruppe substituierte 2-Butylgruppe, 

eine in 1-stellung· durch'··eine Hydroxygruppe und zusltzlich in 

4-Stellung durch eine Methylgruppe substituierte 4-Pentylgrup-
pe, 

eine 2,3-Dihydroxypropyl-, 3-Amino-2-hydroxy:..propyl-, Tris:.. 
(3-hydroxypropyl)methyl-, 1,3-Dihydroxy-2-propyl-, 1,3-Dihy­
droxy-2-methyl-2-propyl- oder Tris-(hydroxymethyllmethylgruppe, 

111111111111111111111111111111 
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eine 2-Propylgruppe, die in 2-Stellung durch eine Hydroxyrne­
thyl-, C1-2-Alkoxymethyl-, Carboxy~, C1-2-Alkoxycarbonyl-, 
Aminocarbonyl-, N-Ci-2-Alkylaminocarbonyl-, N,N-Di-Ci-2-al­
kylaminocarbonyl-, Pyrrolidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl­
oder (2-Hydroxyethyl)aminoearbonylgruppe substituiert ist, 

eine 4-Tetrahydropyranyl-, Tetrahydrofurfuryl-, 1-Desoxy-1-D­
sorbityl- oder 2-(2-Hydroxyethyloxy)ethylgruppe, 

eine in 2- oder 3-Stellung durch eine Hydroxygruppe oder in 
1-Stellung durch eine Hydroxymethylgruppe substituierte Cyclo­
pentylgruppe, 

eine in 2-, 3- oder 4-Stellung durch eine Hydroxymethyl-, Hy­

droxy-, C1-2-Alkoxy-, (C1-4-Alkoxy)carbonylamino-, Amino-, 
C1-2-Alkylamino-, Di-Ci-2-alkylamino-, Carboxy-, c1 _2-Alk­
oxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, C1-2·Al~ylaminocarbonyl-, 
Di-Ci-2-Alkylaminocarbonyl-, N-OXido-di-Ci-2-alkylamino-, 
Pyrrolidinocarbonyl-, Morpholinocar~onyl-, C1-2-Alkylcarbonyl­
amino- oder Ci-2-Alkylsulfonylaminogruppe substituierte Cyclo­
hexylgruppe, die zus&tzlich durch eine Methylgruppe substitu­
iert sein kann, 

eine Cyclohexylgruppe, die in 4-Stellung durch.eine 1-Pyrroli­
dinyl-, 2-0xo-1-pyrrolidinyl-, 2-Hy?roxymetbyl-1-pyrrolidinyl-, 
N-C1-2-Alkyl-(2-hydroxyetbyl)amino-, Di-(2-hydroxyethyl)amino-, 
N-C1-2-Alkyl-C1-2.:.alkylcarbonylami119.~, Morpholino-, 2-0xo­
i-imidazolidinyl-, 3-Methyl-2-cxo-1-imidazolidinyl-, Carboxy­
C1-2-alkyl-, Carboxy-C1-2-alkoxy-, C1-2-Alkoxycarbonyl­
C1-2-alkyl-, C1-2-Alkoxycarbonyl-C1'.".a·-alkoxy-; Atninoearbonyl­
C1-2-alkyl-, Aminocarbonyl-C1-2-alkoxy-, C1-2-Alkylamino­
carbonyl-C1-2-alkyl-, C1-2-Alkylaminocarbonyl-C1-2-alkoxy-, 
Di-Ci-2-Alkylaminocarbonyl-C1-2-alkyl-, Di-C1-2·Alkylamino­
carbonyl-C1-2-alkoxy-, Pyrrolidinoca~bonyl-C1-2-alkyl-, Pyrro­
lidinocarbonyl-C1-2-alkoxy-, Morpholinocarbonyl-C1-2-alkyl-, 
Morpholinocarbonyl-C1-2-alkoxy-, Pip~idinocarbonyl-C1-2-alkyl­
oder Piperidinocarbonyl-C1-2-alkoxygruppe substituiert ist, 
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eine Cyclohexylgruppe, in der zwei Wasserstoffatome in 4-Stel­
lung durch eine Oxo-Grupp~ oder eine n-C4_5-AlkylenbrU.cke er-
setzt sind, 

eine cyclohexylgruppe, in der die ~ethylengruppe in 4-Stellung 

durch eine Imino-, C1-2-Alkyl-imino-,. Phenyl-Ci-2-alkyl-imino-, 
N-Methyl-N-oxido-imino-, Fomyl-imino-, c1_2-Alkylcarbonyl­
imino-, C1-2-Alkylsulfonyl-imino-, C1-2-Alkoxycarbonyl-imino-, 
Cyan-imino-, Aininocarbonyl-imino-, C1"'.'2-Alkylaminocarbonyl­
imino- oder N,N•Di-C1-2-alkylaminocarbonyliminogruppe ersetzt 
ist, 

eine Cyclohexylgruppe, in der· die Methylengruppe in 3-Stellung 

durch eine Imino..;, C1-2-Alkyl-imino-, C1-2"'.:A].kylcarbonyl­
imino-, c1-~-Alkylsulfonyl-imino-.oder C1-2-Alkoxycarbonyl-imi­
nogruppe ersetzt ist, 

eine cyclopentylgruppe, in .der die filethylengruppe in 3-Stellung 

durch ein Sauerstoffatom oder e1D:e Imi.no-, c1 _2-Alkyl-imino-, 

Formyl-imino-, c1 .2-Alkylcarbonyl-imino-, Ci-2-Alkylsulfonyl­
imino-, c1 _2-Alkoxycarbonyl-imino-, Cyan-imino- oder N,N-Di­
c1_2-alkylaminocarbonyliminogruppe erset_zt . ist, . 

eine Cyclohexyimethylgruppe, wobei der Cyclohexylteil in 
4-Stellung durch eine Carboxy-, C1-2-Alkoxycarbonyl-, 
N,N~Di-Ci-2-Alkylaminocarbonyl- oder Morpholinocarbonylgruppe 

substituiert ist, 

eine Norbornan..:2-y1..:, Norbornan-2-yl-methyl-, 5-Norbornen-2-yl­

methyl-, Bornyl-, 3-Chinuclidinyl- oder Adamantylgruppe oder 

Rio ein Wasserstof fatom oder eine Methylgruppe und R11 eine 
Hydroxy- oder Methoxl'gruppe bedeuten, 

deren Tautomere~ deren Stereoisomere und deren Salze. 
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6. Pyrimido(S,4-d]pyrimidine der allgemeinen Formel I gemaS 
Anspruch l oder 2, in der 

Ra ein Wasserstoffatom oder eine Methylgruppe, 

Rb eine 2-Naphthyl· oder 5-Indanylgruppe oder eine durch die 
Reste R1 bis RJ substituierte Phenylgruppe, wobei 

R1 ein Wasserstoff-, Fluor~, Chlor~, Brom- oder Jodatom, eine 
Methyl-, Ethyl-, tert.Butyl-, Trifluormethyl-, Ethinyl-, 
Methoxy-, Cyclopropyl-, Trifluormethoxy-, cyano-, Ethoxycar­
bonyl- oder Nitrogruppe, 

R2 ein Wasserstoff-, Fluor- oder Chloratom, eine Amino-, Me­
thyl- oder Trifluormethylgruppe und 

R3 ein Wasserstoff-, Chlor- oder Bromatom darstellen, und 

Re ein Wasserstoffatom, eine Hydroxy-, Methoxy-, Butyloxy-, 
Cyclopentyloxy-, 2-[(2-Hydrox.yetbyl)aminoJ-ethoxy-, Methyl­
sulfenyl-, Methylsulfinyl- oder Methylsulfonylgruppe, 

eine 1-Azetidinyl- oder eine gegebenenfalls durch eine oder 
zwei Methylgruppen substituierte 1-Pyrrolidinylgruppe, 

eine durch eine Hydroxymethylgruppe substituierte 1-Piperi­
dinylgruppe, 

eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen substi­
tuierte 1-Piperidinylgruppe, in der die Methylengruppe in 
4-Stellung durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom. durch eine 
Carbonyl-, Sulfinyl-, Sulfonyl-, Imino-, Methyl-imino-, N-Oxi­
do-N-methyl-imino-, 2-Propylaminocarbonyl-methyl-imino-, Phe­
nyl-imino-, Benzyl-imino-, Acetyl-imino- oder Methylsulfonyl­
iminogruppe ersetzt sein kann, 
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eine in 3-Stellung durch eine Hydroxy- oder Diethylaminocar­
bonylgruppe oder in 4-Stellung durch eine Hydroxy-, Carboxy-, 
Metboxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, _Methylarni?locarbonyl~, Dime­
thylaminocarbonyl-, pYrrolidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, 
Amino-, Acetylamino-, Methoxycarbonylamino~, Pormylamino-, 

. .. . .. ~ . . .. 

Cyanamino-, Dimetbylaminocarbonylami110-, Methylsulfonylamino-
oder Phenylgruppe substituierte 1-Piperidinylgruppe, 

eine 4-Hydroxy-4-phenyl-l~piperidinylgruppe, 

eine 1,2,3,4-Tetrahydro-isochinolin-2-yl- oder 2,3,4,5-Tetra­
hydro-lH-3-benzazepin-3-yl-Gruppe, 

eine 1-Piperidinylgruppe, in der_in 4-Stellung zwei Wasser­
stoffatome durch eine -OCH2CH2-0-BrO.cke ersetzt sind, 

eine 1-Azacyclohept-l~yl-Gruppe, in der zwei Wasserstoffatome 
in 3- und 6-Stellung durch eine -CH2-CH2-Gruppe ersetzt sind, 

.·'; 

oder 

eine (R10NR11>-Gruppe darstellen, in der 

Rio ein Wasserstoffatom, eine C1-4-Alkylgruppe oder eine 2-Hy­
droxyethylgruppe und 

Ri1 ein Wasserstoffatom, 

eine gegebenenfalls durch eine Methylgruppe substituierte Phe­

nylgruppe, 

eine Phenylgruppe, die in 4-Stellung durch eine Morpholino­
oder 2-(Hydroxymethyl)-1-pyrrolidinylgruppe substituiert ist, 

eine Ci-6-Alkyl-, C3-6-Cycloalkyl-, Phenyl-C1-3-alkyl-, Cy­

clopropylmethyl-, Allyl-, Propargyl-, 2-Hydroxyethyl-, 1-Hy­
droxy-2-propyl-, 3-Hydroxypropyl-, 4-Hydroxybutyl-, 2-Meth­
oxyethyl-, 1-Adamantyl-, Norbornan-2-yl-, Aminocarbonylmetbyl-, 
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2-(Dimethylamino)ethyl-, 3-Chinuc~idinyl-, 2,2,2-Trifluor­
ethyl-, 4-Piperidinyl-, l-Methyl-4-piperidinyl-, l-Methyl-1-
oxido-4-piperidinyl-, l-Ethoxycarbonyl-4-piperidinyl-, l-Ben­
zyl-4-piperidinyl-, 2-(2-Hydroxyethoxy)ethyl-, 4-Tetrahydro­
pyranyl-, l~Hydroxy-2-methyl-2-propyl-, l-Methoxy-2-methyl-
2-propyl-, 2-(Methylaminocarbonyl)-2-propyl-, 2,J-Dihydroxy­
l-propyl7, 2-{Morpholino)ethyl-, l-Desoxy-1-0-sorbityl-, 
3-(2-0xo-l-pyrrolidinyl)-propyl-, Tris-(hydroxymethyl)methyl-, 
l,3-Dihydroxy-2-propyl-, l,3-0ihydroxy-2-methyl-2-propyl- oder 
Bornylgruppe, 

eine 2-Hydroxyethylgruppe, die in 2-Stellung durch eine Phe­
nylgruppe und in l-Stellung zusitzlich durch eine Methyl- oder 
Hydroxymethylgruppe substituiert ist, 

eine Methyl~clohexyl-, 4-Carboxy-cyclohexyl-, 4-Methox:ycar­
bonyl-cyclohexyl-, 4-Dimethylaminocarbonyl-cyclohexyl-, 4-(1-
Pyrrolidinylcarbonyl)-cyclohexyl-, 4-(Morpholinocarbonyl)-cyc­
lohexyl-, 4-{2-(Methoxycarbonyl)ethyl]cyclohexyl-, 4-(2-Carb­
oxy-ethyl)cyclohexyl-, 4-(tert.Butyloxycarbonylamino)-cyclo­
hexyl-, 4-Methoxycyclohexyl-, 4·Aminocyclohexyl-, 4-(Di­
methylamino)eyclohexyl-, 4-(N,N-Dimethyl-N-oxido-amino)cyclo­
hexyl-, 4-(Acetylamino)-cyclohexyl-, 4-(Methylsulfonylamino)­
cyclohexyl-, 2-Hydroxycyclohexyl-, 4-Hydroxycyelohexyl-, 
4-{Hydroxymethyl)-cyclobexyl-, 4-Hydroxy-4-methyl-cyclohexyl­
oder 4-0xocyclohexylgruppe, 

eine durch eine 1,4,7,10,13-Pentaoxacyclopentadecyl- oder eine 
1,4,7,10,13,16-Hexaoxacyclooctadecylgruppe substituierte Me­
thylgruppe, oder 

Rio eine Methylgruppe und R11 eine Methoxygruppe darstellen, 
bedeuten, 

deren Tautomere, deren Stereoisomere und deren Salze. 
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7. Folgende Verbindurigen der allgemeinen fennel I gemaS 
Anspruch l oder 2: 

(1) 4-[(3,4-Dichlorphenyl)amino]-6-[(trans-4-hydroxycyclo­
hexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(2) 4-[(~·Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6'."'[(trans-4-hydroxy­

cyclohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-dlpyrimidin, 

(3) 4-((3-Bromphenyl)aminol-6-[(trans-4-hydroxycyclohexyl)­
amino]pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(4) 4-[(3-Chlorphenyl)amino]-6-(cyclopropylamino)-pyrimido­
[S,4-d]pyrimidin, 

(5) 4-[(3·M7thylphenyl)amino]-6-(4-amino-l-piperidinyl)-pyri­

mido[S,4-d]pyrimidin, 

(6) 4-[{3-Methylphenyi)~~ino]-6-[(trans-4-aminocyclohexyl)­
amino)pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(7) 4-[(3-Methylphenyl)amino)-6-(N-(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl)-N-methyl-amino)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

{8) 4-[{3-Methylphenyl)amino]-6-(4-methoxycarbonylamino-l-pi­
peridinyl)-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(9) 4•[(3-Methylphenyl)aminoJ-6-(trans-4-(morpholinocarbonyl)­
cyclohexylamino]-pyrimido[S,4-dlpyrimidin, 

(10) 4-[(3-Methylphenyl)amino]-6-[trans-4-(pyrrolidinocar­

bonyl)cyclohexylamino]'."pyrimido[S~4~d]pyrimidin, 

(11) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[N-(trans-4-hydroxy­

cyclohexyl)-N-methyl-amino]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 
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(12) 4-[(4-Amino-3,5-dichlor-phenyl)aminoJ-6-((trans-4-hy­
droxycyclohexyl)-amino]-pyrimido[S,4-d}pyrimidin, 

(13} 4-[{3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[2-(morpholino)­
ethylamino]-pyrimido[S,4-dJpyrimidin, 

{14} 4-[(4-Amino-3,5-dibrom-phenyl)amino)-6-{(trans-4-hydroxy­
cyclohexyl)amino]-pyrimido(S,4-d)pyrimidin, 

(15} 4-[<3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-morpholino-pyrimido­
(5,4-d]pyrimidin, 

(16) 4-{(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-(1-hydroxy-2-methyl-2-
propylamino)-pyrimido[S,4-dJpyrimidin, 

(17) 4-£(3-~lor-4-fluor-phenyl)amino]-6-(l-hydroxy-2-propyl­

amino}-pyrimido[S,4-dJpyrimidin, 

(18) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)aminoJ-6-(l,3-dihydroxy-
2-propylamino)-pyrim.ido[S,4-d]pyrimidin, 

(19) 4-((3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-[4-amino-l-piperidin­
ylJ-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(20) 4-[(3-Methylphenyl)am.ino]-6-(4-piperidinyl-amino}­
pyrimido{S,4-d}pyrimidin, 

(21) 4-((3-Methylphenyl)aminoJ-6-{4-formylamino-1-piperidinyl)­
pyrimido{S,4-d]pyrimidin, 

(22) 4-((3-Methylphenyl)aminoJ-6-[{l-ethoxycarbonyl-4-piperi­
dinyl)aminoJ-pyrimido(S,4-d]pyrimidin, 

(23) 4-[(3-Methylphenyl)am.inoJ-6-[(3-chinuclidinyl)amino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 
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(24). 4- [ (3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino]-6-[ (4-amino­

cyclohexyl) amino]-pyrimido [5, 4-d]pyrimidin, 

(25) 4-[(3-Chlor-4-fluor.:.phenyl)aminoJ-6-(4-piperidinyl-amino)­
pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(26) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino}-6-[t~ans-4-(morpholino­

carbonyl)cyclohexylmiuno]-pyrimido[S,4-d]pyrimidin, 

(27) 4-( (3-Chlor-4-fluor-phenyl) amino) "'.'6-(trans-4"." (pyrroli­

dinocarbonyl) cyclohexylamino]-pyrimido [S, 4-dlpyrimidin, 

· (28) 4-[ (4-.Fluorphenyl) amino)-6- (cyclopropylamino)-pyrimido­

[5, 4-d]pyrimidin, 

(29) 4- [ (3-C::hlor-4;...fluor-phenyl) amino]-6- (cyclopropylamino)­
pyrimido [5, 4-dJpyrimidin und 

(30) 4-((3,4-Dichlorpheriyl)aminoJ-6-(cyclopropylamino)­

PYrimido[S,4-d]pyrimidin 

sowie deren Salze. 

8. Physioloqisch vertragliche Salze der Verbindungen nach min­

destens einem der·AnsprUche 1 bis 1 mit anorganischen oder or­

qanischen sauren oder Basen. 

. . . ~ : 

9. Arzneimittel, enthaltend eine VerbiJ1dunq nach mindestens 

einem der AnsprUche 1 bis 7 oder ein physioloqisch vertraq­

liches Salz gemaB Anspruch 8 neben qeqebenenfalls einem oder 

mehreren inerten Tr~qerstoffen und/oder VerdUnnungsmitteln. 

10. Verwen~ung einer Verbindung na~h mindestens einem der An­

sprUche 1 bis 8 zur Herstellung eines Arzneimittels, das zur 

Behandlung von benignen ~der maliqnen TUm.oren, insbesondere 

Tumoren epithelialen und neuroepithelialen Ursprunqs, der 

llllllll llllll lllll lllll II llll . 
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Metastasierung sowie der abnormen Proliferation vaskularer 
Endothelzellen (Neoangiogenese), geeignet ist. 

11. Verfahren zur Herstellung eines Arzneimittels gem&& An­
spruch 9, dadurch gekennzeiehnet, daB auf nichtchemischem Wege 
eine Verbindung nach mindestens einem der Anspriiche 1 bis 8 in 
einen oder mehrere inerte Trigerstoffe und/oder Verdunnungsmit­
tel eingearbeitet wird. 

12. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der allgemeinen 
Formel I gemaS den AnsprOchen 1 bis 8, dadurch gekennzeichnet, 
da& 

a) eine Verbindung der allgemeinen Formel 

XR N ye , (II) 

~ N 
N 

in der 
Re wie in den AnsprO.chen 1 bis 7 def iniert ist und 
Z1 eine·Austrittsgruppe darstellt, mit einem Amin der allge­
meinen Formel 

, (III) 

in der 
Ra und Rb wie in den Ansprdchen 1 bis 7 def iniert sind, umge­
setzt wird oder 

b} zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, 
in der Re einen der fdr Re in den AnsprCichen 1 bis 7 erwihnten 
dber ein Sauerstoff- oder Stickstoffatom, Uber eine Mercapto­
oder Sulfenylg:ruppe mit dem Pyrimido[S,4-d}pyrimidin verknupf­
ten Reste darstellt, eine Verbindung der allgemeinen Formel 

\ \11\lll \\\1\1111\\ '11\11 \II\ 
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I (·IV) 

in der 
Ra und Rb wie in den Anspriichen 1 bis 7 def iniert sind und 
Z2 eine Austrittsgruppe darstellt, mit einer Verbindung der 
allgemeinen Formel 

(V) 

in der 
Xi einen der fur Re in den Ansprlichen 1 bis 7 erwihnten liber 
ein Sauerstoff- oder Stickstoffatom, Uber eine Mercapto- oder 
Sulfenylgruppe ~it dem Pyrimido[S,4-d]pyrimidin verknupften 
Reste darstellt, umgesetzt wird oder 

c) zur Herstellung von Verbindungen ~er ~llgemeinen Fonnel I, 
in der Re einen der fur Re in de]l AnJiilprll.chen ·1 bis 7 erwi.hnten 
\lber eine Sulfinyl- oder Sulfonylgrupp~ mit dem Pyrimido-
[5, 4-d] pyrimidin verknilpften Reste darstellt, eine Verbindung 
der allgemeinen Formel 

, (VI) 

in der 
Ra und Rb wie in den Anspr(1chen 1 bis 7 def iniert sind und 
X2 einen der fur Re in den Anspriicben l b~s 7 erwAhnten Uber 
ein Sehwefelatom mit dem Pyrimido[S,4-d]pyrimidin verknupften 
Reste darstellt, oxidiert wird oder 

,. 
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d) zur Herstellung einer Verbindung der allgemeinen Formel I, . . 

in der Re ein Wasserstoffatom darstellt, eine Verbindung der 
allgemeinen Pormel 

, (VII} 

in der 
Ra und Rb wie in den Anspr<ichen l bis 7 definiert sind, 
Z3 und Z4, Qie gleich oder verschieden sein konnen, jeweils ein 
Halogenatont darstellen, enthalogeniert wird und 

gew\lnschtenfalls anschlieSend eine so erhaltene Verbindung der 
allgemeinen. Formel I, die eine Amino-, Alkylamino- oder Imino­
gruppe enthl.lt, mittels Acylierung oder sulfonylierung in eine 
entsprechende Ac:yl- oder Sulfonylverbindung der allgemeinen 
Fennel I dbergefuhrt wird und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I, die eine 
Amino-, Alkylamino- oder Iminogruppe enthl.lt, mittels Alky­
lierung oder reduktiver Alkylierung in eine entsprechende 
Alkylverbindung der allgemeinen Formel I iibergefuhrt werden 
und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I, die eine 
Carboxygruppe enthilt, mittels Veresterung in einen entspre­
chenden Ester der allgemeinen Formel I iibergefllhrt werden 
und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I, die eine 
Carboxy- oder Estergruppe enthAlt, mittels Amidierung in ein 
entsprechendes Amid der allgemeinen Formel I Qbergefdhrt werden 
und/oder 

---------··-· 
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eine Verbindung der a11gemeinen ___ Formel I, die eine primare oder 
sekundare Hydl:-oxygrupp~ enthilt, mittels oxidation in eine 
entsprechende Carbonylverbindung der allgemeinen Formel I 
ubergefuhrt werden und/oder 

erforderlichenfalls ein bei den vorstehend beschriebenen Umset­
zungen verwendeter Schutzrest wieder abgespalten wird und/oder 

geWllnschtenfalls eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen 
Formel I in ihre Stereoisomere aufgetrennt wird und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I in ihre 
Salze, insbesondere fur die pharmazeutische Anwendung in ihre 
physiologisch vertrigliche Salze Ubergef~hrt wird. 
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