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Bl objeto de la invencidn es la fabricacién
de hidrazidas del 4cido benzoico - gue en la posieién 2

estén nucleo-sustituidas por un grupo amino y en la posi~

cidn 5 por un grupo sulfonflico sustitufdo con un res-

5 to inferior alifdtico de hidrocarburo, =-como asimismo de
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las sales de las mismas.

Los nuevos compuestos pueden yresentar aun
otros sustitutos, por ejemplo, =ruvos inferiores alqui-
los o alcoxidos, especialmente tales como 1 hasta 4 dto-
mos de carbono, como el mstilo, el etilo, el n~ 0 el i-
propilo o ~butilo, metoxi, etoxi, propoxi, o buboxi, ade-
mds hallgenos como fluor, cloro, bromoe o yodo o el seudo-
nelézeno trirluorometilo.

Bl grupo iidrazino estd yreferentemente no
sustituiuo, sin embarzo, tambidn puede estar sustituido,
por ejemplo, por restos, aliifdticos, eralifdticos, he-
terociclico~alifdticos, aromdticos o heterociolicos, o
por acil-radicales de la misma clase, pudiendo encontrarse
en caso dado restos en enlace sencillo o douwle con el
grupo hidrazinc. Restos de esla clase son por ejemplo al-
guilo inferior, como, el anteriormente mencionado, algui-
lidenos como el-etilideno, el 1-, o 2~ propilideno o bu-
tilideno en cualquier enlace, el fenilalquilo o0 los few
nilalquilidenos, como el vencilo, feniletilo o benclli=-
deno, hetero-ciolilalguilo o =alquilidenos, como el pi-
ridilmetilo o piridiletilo, piridilmetilideno o furfu-
riliveno, renilo, piridilo, furilo, tetrahidrofurilo o
~piranlilo. acil-radicales son por ejemplo los alcoxicar-
pvanilos infericres, ¢omo el metoxi-~ o etoxi~-carbonilo,
el acetilo, el propionilo, wvutirilo, pivelilo, valeroflo,

caproflo, enantoilo, lanroflo, el B- Dimetilacrilodilo,

‘sucoinilo, fenilacetilo, cinnemollo, benzdilo, ftaloflo,

piridoflo, furoile, el piridil-acetilo o tienilacetilo.
kn los resvos relacionados alsunos micleos de cardgcter

aromdtico pueden estar sustituicos todavia por alquilo
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0 alcoxido inierior, didximetileno, heldézeno, trifiuor-
metilo, nitro o smino, por ejemplo ulalquilamino, como
aimetilamino o dietilemino. Los restos de cardcter alifd-
tico pueden presentar tambidn gruyos Lidroxilos, mercape
tos 0 muinos o teumvlén dtomos ce kaldwenos.

&l grupo @aino presente en el nicleo de los
mievos hidrazidas ael dcido penzofco estd prefercntemen—
te no sustituido, sin embargo, tambidn puede estar mono-
o di-sustituido, por ejemplo, ser un ~rupo mono- o di=
alguileminoe 0 un grupo acilamine, en los gue como restos
de acilo pueden entrer por ejemplo los nismos que se han
citaco para el grupo hidrazino,

Los restos alifdticos inferiores de hidro-
carpburos del grupo sulfonilico son por ejemplo el alqui-
1o o alguenilo inferior, como metilo, etilo, n- ¢ i-pro-
pilo, vutilo recto o ranificato enlazado co cualguier
posicién, pentilo, hexilo, heptilo, alilo o metalilo.

Los nuevos compuenios poseen unas valiosas
propiecaucs quimioterspediicas. osobre todo son muy efi-
caces conira gyentes paildgenocs srempositivos y gramecs—
tivos, especialmente contra estaiilococos y newmococos
y conira micovacterias. Tor consisviente -ucden tener un
empleo farmacoldsrico en el animal 0 bien como nedicemen=
tos o profildctica en el hombre o en animel, También pue-
den servir de suplementos para piensos pars animeles y
come productos intermedios para la preparacién de otros
productos quimioterapediicos, de mran valor.

be excelente efilcacia son log compuestos de

la rérmila 1.
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y sus sales, en las gue ny ¥ Rg represeatun hidrdceno

0 restos inferiores alifdticos o en conjunto también siz~
nitican wn reglbo doblemente ligado alifdtico, cicloalifd-
4tico o heterociclico saturado, como resios sustituidos
en caso dado de alguilidenos, ciclomlquilidenos 0 azaci-
cloalquilicenos, como piperidilidenocs, o también un gto-
mo Ge hidrdgeno y wn acil-radical dec un dcido carbdénico

alifdtico interior, mientras que R, represente hidrdge-

3

1o 0 el resto acilico de un dgeido carbdnico alifdtico

inferior y R, un resto de alquilo inferior, como asimis-
mo los compuestos de esta clase en las que R3 representa
un resto de alguilo inferior, Les sustitutos de los reg-
tos de alquilideno son por ejemplo grupos aminos tercig-
rios, como los grupos dialgquilaminos inferiores, pirro-
lidinos, piperidinos, morfolinos o0 en caso dado grupos
piperazinos Nkalquil,llos sustvitutos de regtvog de ciclo-
alquilideno son por ejemplo restos de alguilos inferio~
res, y 1os we restos de azacicloalguilideno por ejemplo
restos de alguilos inferiores juntos con el nitrdzeno.
e los compuestos segin la rdrmule I tene=
mos gue hacer deslacer especialmente aguellas en las que

Rl - Hy represeatan hilirégeno y R, un resto de alquilo

4
inferior, ante todo la hidrazida del dcido S~ isopropil-

o o P
sulionil-antranilico y sus sales, como asimismo aquellas
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en las que Rq ¥ R2 representan hidrégeno y R3 v R4 res=
tos de alquilo inferiores, come tanbién aquellss en las
que Ry y Hp gigpifican en conjunto wn resto terciario ami-
no-alquilideno inferior o un resto de N-alquilo inferior-
piperidilideno, y Ry ¥ R, tengan la significacién mencio-
nada.,
.Los nuevos compuestos se obtienen por méto-
dos en sf conocidos. Se puede, por ejemplo, hacer reac-
cionar con una hidragine un 4eido 5-R-S02~2- amino-ben-
zolico, siendo R un resto inferior de hidrocarburo alifd-
tico, o un derivado activo y funcional del mismo, o in-
troducir un grupo amino en posicién 2 en el micleo de
una hidracida del deido 5~R-50,-benzoico.-
Log derivados funcicnales activos de los doi-
dos sulfonil=benzoicos son por ejemplo los halogenuros
de estos {ltimos, como por ejemplo el cloruro o brommro,
anhidridos puros o mezclados, por ejemplo anhidridos mez-
cladds con ésteres monoalquilos del dcido carbénico, como
el éster mono~etilico o isobutilico del dcido carbdnico,
o ésteres, por ejemplo, éster alquilico, éster aralquili=~
co, como dster metilico, etflico o de bencilo, ésteres
activados, como el éster cianmetilico, emidos o azidas.
La transformacidén de los mencionados compues-
tos con la hidrazine se realiza de una manera ya conoci-
da, principalmente en presencia de un medio diluyente o
disolvente, en presencia o en ausencia de acelerantes de
reaccién, a temperatura ambiente o preferentemente a tem-
peratura nds elevada, ei es necesario en recipiente ée-
rrado bajo presién y/o bajo un gas inerte, por ejemplo ni=

trégeno., En algunos casgos se emplean medios de condensa-
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cidn, por ejemplo en caso de empleo del dcido libre car-
bodi-imidico, ecomo Los dicicloalquilcarbodiimidos, o, en
el empleo de halosemiros de¢ acidos, medios de condensa-
cidn pdsicos o un exceso de derivaedo de hidrezina.

La formacidn del srupo amino en el micleo
ée la hidrazide sulfonil-benxdica se logra isualmente
segin métodos comocidos, por ejemplo por el intercambio
de un grupo activo, por ejemplo, de un diomo de haldge-
no, o por la reduccidn de un zrupo nitro o azo.

kn los compuestos owtenid os se pueden in-
troducir ue la maners hapitual otros sustitutivos o se
pueden moditicar o separer log presentes. $6 pueden, por
ejemplo, acilar los compuestos producidos acilables de
un%panera en s{ conocida, como agsimismo se pueden hidro-
lizer los compuestos acil obtenidos. También los demds
sustitutos del nitrdégeno mencionados pueden ser intro~
ducidos por ejemplo por transformacidn con ésteres ac-
tivos de los alcoh&les correspondientss o con 108 co-
rrespondientes derivados carbonflicos. Tawbién en el gru-
po de hidragins se pueden, por ejemplo, transformar los
eventuales restos de doble enlace por reduccidn en restos
de enlace sencillo o pe pueden desdoblar los mismos me-
diante hidrdélisis.

Las mencionadss reacciones se reelizen de
la manera habitual, en presencia o ausencia de medios
disolventes, condensadores y/ o catalizadores, a tempem
ratura reovajeda, normel o sumentada, eventualmente en
recipiente cerrexio y¥ o bajo awmdsfera de gas inerte.

Los 4cidos sulfonil-benzdicos mencionados

como materis prima, o sus derivados funcionales activos,
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que presentan en el nicleo en posicidn 2 un grupo ami-
no, nitro o azd o un dtomo de haldégeno y eventualmente
también los demds sustitutivos del ndcleo mencionados al
principio, constituyen, en cuento sean nuevos, otro obje-
to de la presente solicitud de patente. Pueden ser fabri-
cados seguin procedimientos en si conocidos,

La invenoidn se refiere tambidn a aquellas
formas de ejecucidén del procedimiento, en las que se par=-
te de una composicidn que se produce en cualquier etapa
como producto intermedio para realizar las etapas que fal=
tan, o en las que se interrumpe el procedimiento en cualw
quier etapa, o en las que no forma un material de partida
bajo las mismas condiciones de reaccidn, o se emplea en
forme de un hidrato ¢ de una sal,

Segdn las condiciones de reaccidn y segin
los materiales de partide se logran los nuevos compues-—
tos en forma libre o en forma de sus sales, Las sales de
1os'nuevos compuestos pueden ser transformadas en los com-
puestos libres de menera en sl conocida, por ejemplo,
sales por adicién de 4cidos, por reaccién con un medio
bdsico. Por otro lado, las bases eventualmente obtenidas
libres, pueden formar sales con dcidos inorgénicos.u or-
génicos. Para la produccidn de sales con adicién de deidos,
se emplean, sobre todo, dcidos utilizables en terapedtica,
por ejemplo, dcidos hidrohalogenados, por ejemplo, dcido
clorhidrico o bromhfdrico, 4eido perclérico, 4eido nitri-
00 o tiocianhfdrico, dcido sulfurico o fosfdérico, o dci-
dos orgdnicos, como el Zeido férmico, dcido acético, pro-
piénico, glicdlico, 1ldctico, pirogdlico, oxdlico, wald=

nico, sucoinico, maleico, fumdrico, mdlico, tartdrico,
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citrico, ascérbico, hidroximaleico o dihidroximeleico,
benzbico, tenilaedtico, 4-amino-benzdico, 4-hidroxi-ben-
zoico, antranilico, cindmico, manddlico, salicflico, 4-—
amino-galicilico, 2-fenoxibenzcico, o 2-acetoxi~benzdico,
metanosulidnico, etanosulfdnico, hydroxyethano sulfénico
benzol sultdnico, p~toluolsulfonico, naftaelin-sulfdnico
0 sultanilico, o metionina, triptéfano, lisina o argini-
na., ot todos estos puede haber mono- o poli-sales., las
sules tamoidn pueden servir pera la purificacidén de las
pDases.

Los nuevos compuestos deben ser empleados co-
mo medicamentos en lorma de preparaciocnes férmaceaticas,
que contienen estos compuestos junto con excipientes far—
macedticos, orgdnicos, o inorgdmicos, sélidos o 1{qridos,
que sean adecuadios pera aplicacidn tépica, interna, por
¢jemplo, orel, o parenteral. Para la preperacidén de los
nismos se pueden empléear materies que no dan Jugar a reac-
eibn can los nuevos compuestos, como por ejemplo acua,
gelatina, lactosa, almiddn, estearato de masnesio, talco,
aceites vegetales, alecoholes bencilicos, coma polialquile-
noglicoles, vaselina, colesterina u otros excinientes co-
nocidos para medicamentos. Las preparaciones farmacedti-—
cas pueden presentarse, por ejemplo, en iorms de compri—
midos, grageas, capsulas o en forma liguida como solucio=-
nes, sugpensiones o emulsiones. Eventualmente son este=
rilizeuus y reﬁpectivamenfe o contiienen productos auxi-
liares como medios de conservecidn, estabilizedores, mojay
tes 0 emulgenies, sules pers modificar la presidn osmd-
tica, 0 agentes que sirven de tampdn. leoualmente pueden

contener otras meteriss de gran valor terapedtico.
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Los nuevos compuestos pusién ser emplesdos
igualmente en veterinaria, por ejemplo, en una de las
rormas grriba mencionadas o en la cria y la alimentacidn

de los enimales en iorma de piensos o de aditivos para

piensos. &n estas aplicaciones se emplsan los mediosusua-
: L]

les de aisolucidn o de dilueidn, as{ ¢omo piensos.

La invencidén estd descrita con mds detalle
en el ejemplo que sigue. Las tempersturas estdn indice-
das en grados centigrados.

| B 1o 1:

Se hierven 5 gramos de ester metilico del
dcido S-isopropileulfonil-antranilico con 50'cm3 de hié
drato de hidrazine. La coccidn se mantiene durante 4
horas, bajo reflujo; A contimuacidn se evapora e seco
bajo vacio y se ailade al resto algo de agua recogiendo
el depdsito cristalino que se forma. Por wna cristaliza-
cién en alcohol se ootiens hidrazide del gcido S5-isopro-

pilsultonil-antranilico de la f£érmuls

CO-Mh-Nha

oty

HC-~0, S5~
CH
3

en forme ¢e cristaled blancos de F. 178 - 179¢.
Ejemplo 23
Durante 3 horss se hierven a reflujo 5 gra-
mos de éster metilice del deido S-metilosulfonil-antra-

nilice conjuntamente con % a3 de hidrato de hidrezina.
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A contimaecidn se evapora a seco en vacfc, se recoge el
resto en 20 om3 de agua y se ajusta el pi a 7 mediante
dcido acético 2-n, Durante el enfriamiento ge separa
un.&épésito oristalino. Por cristalizaecidn de este ul-
timo de ague se obtiene la hidrazida'B-metiloaulfonil-

antranilica de la férmula

GUNANH,
7Ny i,
Cliy Ugi., S

en forme de cristales blancos de ¥, 172 = 17%5¢,
diemplo 3:

6 g. de éster metilico del dcido S-etilo-
sulfonil-antran{lico se hierven durante 2 horas e re-—
Tlujo conjuntamente ¢on 60 cm3 de hidrato de hidrazina.
A contlnuacidn se evapora a seco en vacio, se aiiade al
resto algo de agua, $e lleva el pH & 7 mediante dcido
clorhidrico 2-n y se riltren los cristales que se han
separauo. For recristalizacidn en agua se obtiene le
nidrazice S-etilosulfonil-antranilica de la férmule

“ONHNHZ
.Nh2

en tormg de cristaleg blancos de ¥. 171 - 175¢,
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Eijemplo 4:
& gr. de &ster metilico del dcido S-n-bu-

-tilosulfonil-antranilico se hierven durante dos horas y

media a retflujo conjuntamente con 8¢ cm3 de hidrato de
hiarezina. # contimuacidn se evepora a seco en vacio

¥y se afiade al resto 30 cm3 de agus, llevéndose el pH &

7 meaiente deido clornfurico 2-n. Por sgitacidén la ma~

sa aceitossz se solidifica formando vwn depdsito crista-
lino. For recristalizacidn en etanol-azua se obtiene
la hiurazida Sen-vutilosulfonil-antranilica de la fér-
mila

CONBNHQ

nfC4H9«Ozb

en forma de cristeles blancos de ¥. 156 - 158¢,

Las materias de partida empleadas en los
ejemplos anteriores pueden ser preparacas por ejemplo
como sigue 8 ‘
gJ)  deios 2-cloro-5=-gleilosulionil~benzoicos.,

Se afieden por peguciies porciones y agitendo

127,5 gr. ue dcido 2-¢loro-S5-clorosulfonil-benzdico a

3 o7 HQO)

en X0 cm3 de sgua. Simvlteneamente se introducen poco

una solucidn de 378 gr. de suliito de sodio Na,SC

a poco en esta solucidn 145 an3 de bidréxido sédico 10-n,

para que la solucidn en reaccién tenga siempre un pH de 9,
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4l rismo tiempo se relrigeru con hielo de tal forma gue
la vemperstura interior no paeso de los 25:¢. Después de
afladir lus dliimas cantiuasdes del sulfocloruro se¢ remie-
ve la mezcla & temperaturs samoiente durante 4 horas. A
Lla solucidn de reaccidn enfrieds a C grados se afieden
aghora con silultdnea reifrigeracidén con hielo 220 cm3 de
deido clorhicrico concentrado, lo que da luger a una pre-
cipitecidn vlanca. Después de disolver el dcido sulfini-
co bruto filtrado en 100 am3 de agua y 200 cm3 de eta-
nol, se lleva ia nezcle removiéndole a un pH 9 mediante
biardzido sddico 1U-n, se afinden 20C »r., de bromiro de
etilo y se hierven a }eflujo durante 36 horas. Durante
todo este tiempo se mantiene la solucidn de reaccidn
dépilmente alcalina ailaaiéndose reuucidss porciones de
hidréxido sédico l-n. Lo mayor parte Gel etunol se eli-
mina pajo en vacio y me acidifica la solucidn acnosa el-
calina mediante dcido clorhidrice concentrado, enfridn-
aole con hielo. Se Liltrs la sustanciz sélida precipi-
taua, proceaiendo a continuacidn & la recristalizacidn
en etandl-agua obteniéndose de esta forma el decido 2-
cloro~S-etilsultonil-benzdico en torms de cristales
blancos de ¥. 151 = 153¢,

Ve nmanera endloge se prede obtener el dei-
do 2=-cloro-S-isopropilsulfonil-~benzdico de F. 132 - 1349,
el de¢ido 2~cloro=S-metil-sulfonil~benzdico de F. 182 -
16% y el deido 2-cloro=S-n- putil-sulfonil -benzdéico
de ¥. 137 - 139¢,
) deidog S-giguilsulionil-antrenilicog.

62 gr. ce dcido 2-cloro=5-metilsulfonil-

benzdico de Fe 162 - 18% se czlientan en un recipgiente
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bajo presidn durante 12 hores con 700 om3 de solucidn
concentrade de emoniaco y 1,5 gr. de cobre en poivo, a
una “temperatura de 125 - 130¢. la solucidn amoniacal en—
friade y tiltrada se aiinde removiendo siempre y con re-
trigeracidn por hielo a tal cantidsd de dcido clorhidri-
co concentrado, que "al final la ‘mezela de reac—
cidn resulte débilmente deide con el papel congo. Se fil-
tra aliora el precipitedo cristalino que se ha forzado.
iediante recriatalizaoiéh en etznol-ama se obtiede el
dcido D-metilsulionil-gntranilico de ¥. 234 - 235,

e maners andloge se obtiene el dcido S5~
iSOprOPilsulfénil - entrenilico de ¥, 213 - 2162, el dci-
do F-etilsulfonil-antranilico de F, 209 - 2112 y el dei-
do S-n-outilsulfonil-antrailico de F. 175 - 178e.

¢) metiléster de deido S-alguilsulfonil-antranilico.

Se introducen 30 gr. de decido S-metilsulfo-
nil-zntranilico en una solucidn de 2% cm3 de monohidra-
10 we deido sulfurico en 90 em) ‘de metenol y se hierven
durante 16 horas & reflujo. Ie solucidn de reaccidn en-
friade 8 vertide sobre hielo. 4 continmacidn se extrae
con cloruro de metileno, se¢ lave la copa Orednica con
solucién we bicarconeto de soss y despuds del secsdo so-
pre suliato de magnesio se evaporu en vacio. For recris-
telizecidn del resto g6livo en isopropancl - éter de pe-
tréleo, s¢ outiene el metildster de €cido S-metilsulfo=-
nil-antranilico de ¥. 139 = 145¢.

Ue maners andlogs se¢ obtiene el metiléster
del dcido S-isopropilsulfonil-antranilico de F. 142 -
1448, el metildster del decido S-etilsmlfonil-antranilico

de Fo X - 948 y el metiléster del deido butilsulfonil-
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Sjemplo 5

‘1 gr. de metiléster del dcido 2-etilamino-5-
metileulionil-penzdico se hierven durante dog horas ba-
jo reilujo conjuntemente con 7C¢ cm3 Ge hidrato de hidra-
zina. 4 contimacién se evepora & seco en vacfo, se afia-
de agua al resto y se filtra el rrecipitudo cristslino.
For recristulizacidn en etanol-arua se obtiene 1a hidre-
zida del deido 2-etilamino-S-metilsulfonil-benzdico de

la rérmmla

CONLv 1'12

Aol fi
~
[

7

|

NN

in3 Gaci

en forme te cristales blancos de f. 168 - 171:.

¥l metiléster del dcido 2-etilsmino-5-metil-
sulionil-benzdico empleado como muterial de partida en
esle ejemplo, se prepara de la sisuiento manera: |

10 gr. de deido 2=cloro=5-metilsulfonil-
venzdico, se calienten en un reciriente de presidn du-
rante 14 horas y a una temperaiura de 125 - 1302 con
100 cm3 de une solucidn scuosy de etilemina al 25 % y
con 1,% gr. ve cobre en polvo. 4 continmuacidn se enfria
a temperaturae embiente, s¢ yiltra y se vierte el filtra-
do' removiéndolo y enfridndolo en hielo, en tal cantided

de deido clorulurico concentrado, gue el final la mezcle

Ry
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de reaccién resulte netamente débilmente dcida al papel
congo. Se filtra la precipitacién que se forma. Por re-
cristalizacién en etanol-agua se obtiene el dcido 2-etil=-
amino=5-metilsulfonil~benzdéico de F., 185 ~ 190%2,

35 gr. de este aminodcido se introduce en
una solucién de 30 em3 de mono-hidrato de 4eido sulfi-
rico en 100 cm3 de metanol y se hierve durante 16 ho=
ras bajo reflujo. Se enfria la solucidén para verterla
despuds sobre hielo y se extrae com cloruro de metileno.
Despuds de lavar la capa orgénica con solucidn de bi-
carbonato de sosa, de secar sobre sulfato de magnesio
¥ deepgés de la evaporacién del disolvente en vaclo, se
procedé a la recristalizacién del residuo en isopropa-
nol-dter de petréleo. De esta manera se obtiene el metil~
dater del 4cido 2-etilamino-5-metilsulfonil-benzdico
de F., 120 ~ 122¢,

Ljemplo 63
A 2,29 gr. de hidrazida de 4cido 5-metil-

sulfonil-antranflico en 70 cm3 de alcohol absoluto se
afiade removidndolo todo una soclucién de 2 gr. de N-me-—
tilo-piperidon(4) en 5 cm3 de alcohol absoluto y se hier
ven durante 16 horas a reflujo. A continuacién se evapo-
ra & seco y se procede a la recristalizacién del resi-
duo en slcohol. De esta forma se obtiene la N'- (N-me-
til-piperidilideno-(4)-hidrazida del 4cido 5-metilsul-

fonil~gntranflico de la férmula:

CONRNH <:> N-CHj

- NHop

CH3S0p =
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El olorhidrato de esta base se prepars de
le siguiente manera: a una suspensidn caliente de 1,62
gr. de la base en 25 cm3 de aleohol absoluto se vierte
la cantidad calculada de 4eido clorhidrico en alcohol,
despuds de lo cual todo entra en solucidn., Despuéds de
breve tiempo, el hidrocloruro precipita en forma de cris-
tales blancos, cuyo punto de fusidén es de 224 - 227%.

N O T A

Desorita suficientemente la naturaleza del
invento, asf como la menera de realizarlo en la précti-
ca, debe hacerse constar que las disposiciones anterior-
mente indicadas son susceptibles de modificaciones de
detalle en cuanto no alteren su principio fundamental,
Tambidn se haée congtar que el invento se refiere a las
Solicitudes de Patehtes presentadas en Suiza con fechas:
12 de septiembre de 1961, 7 de diciembre de 1961, y 4 de
julio de 1962; Nos: 10581/61, 14202/61, 8029/62, aco-
giéndose, por lo tanto, a los beneficiog que conceden
los Convenios Internacionales en vigor, y siendo lo que
constituye la esencia del referido invento y por lo que

se solicita Patente de Invencién por 20 afios en Espafia:

"PROCEDIMIENTO PARA LA FABRICACION DE NUEVAS HIDRAZIDAS";

caracterizdndose por lo siguiente:

1. Procedimiento para la fabricacién de
nuevas hidragidas, oapaoterizado por el hecho de que una
forme en si conocida se transforma con una hidrazina un
dcido bvenzdico, el cual contiene en el nmicleo y en poei-
cidn 5 un grupo sulfonilico sustituido con un resto de

hidrocarburo alifdtico inferior y en la posicién 2 un
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grupo amino, o un derivado funcional y capaz de reaccio-

nar del mismo 4cido, o que en el micleo de uns hidrazida
de 4cido benzbico que lleva el mencionado grupo sulfoni-
lico en posicidén 5 se forma en posicién 2 un grupo

amino, y, i asf se desea, se introducen en las composi-
ciones obtenidas otros sugtitutos, o que se modifican los
precentes o se desdoblan los mismos y/o0 que se transfor=
man las bases o las sales obtenidas une en otra.

2. Procedimiento segin reivindicacidn 1,
caracterizado por el hecho que se emplea un halogenuro,
un anhidrido puro o mezclado, un éster, un amido o una
azida como derivado funcional reactivo dei deido 5 -
sulfonil-benzbico que contiene en el micleo y en posicién
2 un grupo amino,

3. Procedimiento segdn las reivindicaciones
1 ¥y 2, caracterizado por el hecho que la transformacién
con una hidrazina se realiza en presencia de acelerantes
de reaccién y/o medios de condensacién.

4. Procedimiento segin las reivindicaciones
1 -3, caracterizado por el hecho que empledndose el dciw~
do 5=sulfonil=benzéico libre, se realiza la transforma-
¢ién oon una hidrazina en presencia de un carbodi-imido.

5. Procedimiento segin reivindicacién 4,
caracterizado por el hecho que como medio de condensa-
cién se emplea un dicicloalquilo-carbodiimido.

6. Procedimiento segun reivindicacién 1,
caracterizado por el hecho que en el micleo de la hidra-
zide del dcido S-sulfonil-benzéico se forma el grupo ami-
no en posicidn 2 por intercambio de un grupo activo

especialmente de un #tomo de halégeno, o por reduccién
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ue un,grupo nitiro o azdico.

T. FProcedimiento segdn lus reivindicaciones
1 - 6, caracterizedo por el hecho gue se transforman los
compuestog ovtenidos acilables de forma en si conocida en
composiciones acilicas de deidos alifdticos, arelifdti-
cos, heterocialo-slifdticos, aromdticos o hetero-cicli-
coS.

0. frocecimiento segin las reivindicacicnes
1 -7, caracterizado por el hecho gue se introducen en
el grupo hidrazino de los compuestosg obtenidos, restos
alitdticos, aralifdticos, heterociclo-alifdticos, aro-
maticos o heterocfclicos por transformacidn con ésteres
activos de los correspondientes alcoholss o con JOs coO-
rrespondientes derivados carbonilados.

9. krocedimicnto semin las reivindicacio-
nes 1 - o, caracterizado por el hecho gue en las compo-
siclones ovtenidas se modifican o ge desdoulan sustitu-
tivos prescntes mediante hidrogendlisis o hidrdlisis.

1@. ¥rocedimiento segqin las reivindicacio=
nes 1 - 9, caracterizado por el hecho de yue se hidroli-
zen los compuesios acflicos obtenidos.

lf. rrocedimiento segin les reivindicecio-
nes 1L - JU, carascterigado por el hecho que se parte de
una gomposicidn cue se produce en cualquier etapa como
producto intermedio y se realizan las etapes que faltan,
0 que se interrumpe el procedimiento en cunalguier etape
0 que se rorma una meteria prime bajoilas condiciones de
reaccidn o se emplea en forma de un hidrato o de una sal.

12. Procedimiento segdn las reivindicaciones

1 =11, cavacterizado por el hecho de yue se producen hi-
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drazidas del 4cido benzdico, tales que en su ndcleo es-
tdn sustitufdas por un grupo 2-amino o 5-sulfonilo, o
sus sales, en las que el grupo hidrazino no estd susti-
tufdo o lo estd por restos alifdticos, aralf{faticos, he-
terociclo-alifdticos, aromdticos, o heterocfclicos, el
grupo sulfonilo lleva un resto inferior alifdtico de hi-
drocarburo, y el grupo amino no estd sustitufdo, o0, coO~
mo también el grupo hidrazino, puede ser acllado y que pue
den contener en el nicleo de benceno también grupos iﬁ-
feriores de alquilo o alcoxy, haldgeno o trifluormetilo,

13. Procedimiento segdn reivindicacién 12,
caracterizado por el hecho que se producen composiciones
de la clase indicada en aquella o sus sales, en las que
el grupo amino estd alcilado.

14, Procedimiento segin las reivindicacio-
nes 1 - 13, caracterizado pdr el hecho de gue se pro=-

ducen composiciones de la férmula I
Ry

CORH ~N

H40,5- (1)

o sus sales, en las que Ry y R, representan hidrdgeno

0 restos inferiores alifdticos, pudiendo R1 ¥ R_ repre-

2
sentar también en conjunto un resto alifdtico doblemen-
te enlazado o un 4tomo de hidrégeno y un acilradical

de un 4ecido carbénico inferior alifdtico, R3 represen—
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e lidrdgeno o el resvo acilico ue un deido carndnico in-

Terior aliiditico, y R, representa un resto inferior de”

4
algquilo.

15.  ¥rocedimiento segin las reivindicacio-
nes 1 = 13, caracterizado por el hecho jue se producen
conpuestos de la clase indicada en reivindicacidn 14, o

sus sales, en las gque R, es un resto inrerior de alguilo

3
¥ ﬁl, R2 ¥y R4 significan lo indicado en la reivindicgf
cién 14.

16. Procedimiento, semin las reivindicescilo-
nes 1 - 13, caracterizado por el hecho yue se producen
compusatos de la clase indicada en reivindiéaoidn 14, 0
sus sales, en las Jue Hl y H2 representan en conjunto un
resio doblemente enlazado cicloslifdtico o heteroeicli-

co gaturado, y R, represents hidrdgeno, ¢l resto acilico

3
de un deido carbdnico inferior alifdtico o un resto in-
ferior de alquilo, y R, tenge ¢l sizniticaco indicado
en reivindicacién 14.

1f{. ¥rocedimiento semin las reivindicacio-
nes 1 - 13, caracterizado por el hecho gue se producen
casposiciones ae la clase indicada en reivindicacidn 16
0 sus sales, en las que Ry R, significan en conjunto
un resto alguilideno eventualmente sustitnido, ¥ Ry y R4
tengan el significade que se indica en reivindicacidn
16.

18. Frrocedimiento semin las reivindicacio-
nes 1 - 13, caracterizado vor el hecho ave se producen
composiciones de la c¢lase indicada en reivindicacidn
16, o sus sales, en las gyue ﬁl ¥y RQ gisnificun en con-
junto un resto cicloalynilidenc eventuelmeunte sustitui-
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do, y &3 ¥ R4 tengan el significado indicado en reivin-
dicecidn 16.

19. PFrocedimiento seqin las reivindicacio-
nes 1 - 13, caracterizado por el hecho, jue se produ-
cen compuesios de lg clase indicade en la reivindicacidn

16, o sus sales, cn las que R, ¥y R2 significan en con-

1
Junto un resio azacicloalgquilideno eventualmente susti-
wido, ¥y R3 v H4 tengan el significado indicado en la
reiviaodicacidén 16.

2G. PFrocedimiento sezun las reivindicacio-
nes 1 - 13, caracterizado por el hecho, de que se pro=-
ducen compuestos de la clase indicsda en la reivindica-~

cibn 16, o sus sales, en las que R, y R, significan en

1
conjunto en resio de piperidilideno eventualmente susti-
wido, ¥y H3 y‘R4 tengan el significado indicedo en rei=-
vinaicacidn 16.

21, Procedimiento sesin las reivindice=-
ciones 1 - 13, caracterizado por el hecho, que se pro-
ducen composiciones de la clase indicada en reivindica-

cidn 16, o sus sales, en las que Ry ¥ R, significan en

2

conjunto un resto terc.-aminoalyuilideno, y R y¢R4 ten-

gan el signiticedo indicedo en reivindicacidn3l6.

22. ¥Procedimiento segin las reivindicacio-
nes 1 - 13, caracterizado por el hecho, jue se produ=-
cen composiciones de la clase indicada en lg reivindi-

cacibn 16, 0 sus sales, en las que iy ¥R significan

2
en conjunto un resto de W-alguilo inferior-piperilidenc
y Ry ¥ Ry tengan el significado indicado en la reivin-
dicacidn 16.

23. Procedimiento segin las reivindicaclo-
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nes 1 - 13, caracterizado por el hecho, gue se producen

nes 1 - 13, caracterizado por el hecho, que se producen
campuestos de la férmula indicada en la reivindicacidn
11, o sus sales, en las que Rl ¥ R3 representan hidré-

geno y R, ua resto de alquilo inferior.

4 24. rrocedimiento semin las reivindicacio-
nes 1 - 13, caracterizade por el hecho, que se producen
hidrazide en dcido S-isopropilsulfonil-antrenilico o sus
sales.

25, Procedimiento segdn las reivindicaciones
1 -~ 13, caracterizado por el hecho, que se producen hi-

drazida de dcido S-metilsulfonil-antranilico, o sus sales,

26. Procedimiento, seqin las reivindicacio-

hidrazide de decido 5-etilsulfonil-antranilico, o sus sales.
27. Frocedimisnto segin las reivindice-
ciones 1 -~ 13, caracterizado por el hecho, que se pro-
ducen hidrazids de gcilo S-n-butilsulfonil-antranilico,
0 sus sales.
2¢. Procedimiento segin las reivindiceciow
nes 1 - 13, caracterizado por el hecho que se producen hidpgi
zida de dcido 2-etilagmoe-Semetilsulfonil-benzdico, 0 sus
sales.

2 la febricacidn de
:f7/gubstancialmente des-
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