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Een patentes anteriores describe la  obten­

ción de sulfonamidas de l a  fórmula general
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-  2 -

donde R s ig n if ic a  un grupo a lq u ilico  con 2 - 5  

átomos de carbono y R* un núcleo fe n ilic o  que 

puede e sta r  in su stitu id o  o su stitu id o  por re s­

to s de a lqu ilo  y/o a lcox i bajo y/o átomos de 

5. halógeno.

En l a  patente belga 609.270 se d escri­

ben sulfonamidas de l a  fórmula general

donde A s ig n if ic a  un resto  fe n ilic o , que puede 

e s ta r  s in  s u t i tu ir  o su stitu id o  por 1 - 2  grupos 

10. de a lq u ilo  o alcoxi b a jo s, a s í  como un átomo de

halógeno, o un resto  hidrocarburo saturado o 

s in  satu rar, ram ificado, s in  ram ificar o c í c l i ­

co que puede e s ta r  interrumpido por uno o va­

r io s  átomos de oxígeno; B e s tá  por l a  agrupa- 

15. ción -X-R' donde X s ig n if ic a  una unión d irec ta

o un átomo de oxígeno, y R* e stá  por un resto

hidrocarburo saturado o s in  sa tu rar, de cadena 

recta , ramificado o c íc l ic o , que puede e sta r  

interrumpido por uno o v ario s átomos de oxíge- 

20. no.



Además, en l a  patente alemana . . . . . .

se describe l a  obtención de compuestos de l a  fó r­

mula general

5 .

10.

15.

donde B tiene e l sign ificad o  de arriba y R e stá  

por un grupo a lq u ílico  con 1 - 3  átomos de car­

bono.

Todos esto s compuestos tienen un 

efecto  an tid iabático .

Se ha descubierto ahora que se ob­

tienen sulfinamidas de efecto  antid iabático  com­

parable, pero de menor toxicidad , s i  en forma en 

s í  conocida, lo s  compuestos de l a  fórmula gene­

ra l

donde A s ig n if ic a  una unión d irecta o un átomo 

de oxígeno, R' un resto  hidrocarburo saturado 

o s in  satu rar, ram ificado, s in  ram ificar o c íc l i ­

co, que puede e sta r  interrumpido por uno o va­

r io s  átomos de oxígeno, y R un resto  a lq u ílico  

con 1 -  3 átomos de carbono y se reaccionan con



medios reductores, t a l  como hidrógeno c a t a l í t ic a ­

mente activado, hidruro de litio -a lu m in io  o sodio

en alcohol} también l a  reducción según Meerwein- 

Bonndorf conduce a l éxito} especialmente ventajo­

sa  re su lta  l a  reacción s i  lo s  compuestos arrib a  

mencionados se reducen en agua y en presencia de 

por lo  menos cantidades equivalentes de h idróxi- 

do a lca lin o  con borohidruro sódico, ya que e sta  

forma de ejecución permite e l trab a jo  en fa se  ho­

mogénea s in  alimentación de energía y no es nece­

sario  mantener medidas de precaución e sp e c ia le s . 

Las sulfonamidas que se obtienen en e s ta  reduc­

ción de l a  fórmula general

se obtienen de acuerdo con l a  presente inven­

ción, también s i  lo s  compuestos de l a  fórmula ge 

neral

R-CH

donde R tiene e l sign ificad o  arrib a  indicado, 

en forma de sus sa le s  o en forma lib re  se reac­

cionan en presencia de medios ligadores de ácido 

con 2-halógeno-pirimidinas de l a  fórmula ge-



neral

donde A y R' tienen e l sign ificad o  arrib a  in­

dicado, o s i  l a s  sa le s  a lca lin as  de lo s  compues­

to s de l a  fórmula general

5 . donde R tiene e l sign ificad o  de arrib a , se con­

densan con una sa l de trialquiloamonio-5-R*-A- 

pirim idina, donde R'-A tiene e l sign ificad o  a r r i­

ba indicado, Ó s i  lo s  compuestos de l a  fórmula 

general '

10* donde R tiene e l  sign ificad o  de arrib a , se con­

densan cerrando e l an illo  con compuestos de l a  

fórmula general

c -  CH - C
)) ! !!
0 A 0

!
R'
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10.

donde R'-A tiene e l  sign ificad o  de arrib a  y Z y 

Z' s ig n ific an  átomos de hidrógeno y lo s  aldehi­

dos se pueden presentar también en forma de sus 

derivados funcionales, ó s i  lo s  compuestos de 

l a  fórmula general

donde R tiene e l sign ificad o  indicado se reaccio­

nan con lo s  productos de reacción que se obtienen 

por l a  reacción según V ilsm eier de 1,1 -d ia lco x i-  

2-R'-A-etanos ó 1-R '-A -alcoxietileno, donde R'-A 

tiene e l sign ificad o  de a rrib a  y donde lo s  gru­

pos d ia lcox i pueden se r  igu al a R'-A, cuando R'-A 

denomina igualmente un grupo a lco x i, con formami- 

das N ,N -bisustitu idas y cloruros de ácido inorgá­

nico, t a l  como por e j .  pentacloruro de fó sforo  Ó 

fosgeno, ta le s  como por ejemplo l a s - d i a l q u i l o -  

amino-o(-R'-A-acroleínas Ó sus acé ta le s , ó con 

^ - a lc o x i- o (  -R '-A -acroleínas o sus ac é ta le s , o 

con^ -cloro-o( -R '-A -acroleinas o sus acé ta le s , 

o s i  l a s  sulfonamidas de l a  fórmula general

R-CH



donde R tiene e l sign ificad o  de arriba , se reaccio­

nan con una 2-nitro-amino- 6 2-cianoamino-5-R'-A- 

pirim idina, donde R'-A tiene e l sign ificad o  de 

arrib a , 6 s i  lo s  ácidos su lfón icos de l a  fórmula

general

donde R tiene e l sign ificad o  indicado, se reaccio­

nan según e l método de Freudenberg con 2-acetilam i- 

no-5-R'-A-pirimidinas, donde R'-A tiene e l sigm ifi-  

cado de arrib a .

EJEMPLO 1 —

8,4 g de 2-(4 '-acetilbenzolsulfonam ido)- 

5-isopropoxipirim idina se disuelven en 100 mi de 

agua bajo adición de 1,3 g de NaOH. Se introdu­

cen 1,9 g de NaBĤ . y l a  mezcla de reacción se 

a g ita  durante 12 horas a temperatura ambiente. 

Después de agregar ácido acético  se destruye e l 

NaBH¿}. en exceso y simultáneamente se p rec ip ita  

e l  sulfonamida, que para su lim pieza se d isu el­

ve en amoniaco d ilu ido , l a  solución se f i l t r a  

lim pia y e l  sulfonamida se p rec ip ita  con ácido 

acético  g la c ia l .  Se obtienen 7 g de 2-¿*"4 '-(c¿ -
hidroxietilo)-benzol-sulfonam idoj?**5-isopropoxi-

pirim idina del P .F . 16630.

En forma análoga se obtuvieron:



2 -/"  4' -  (c^-hidr oxie t i l  o) -benzolsulfon- 

am ido_7*5-etoxi-pirim idina, P .F . 184PC.

2 -/"  4' -  (c<. -h id ro x ie t il  o) -benzolsulfon- 

amldo_/-5-me tox i-p irim id in a, P .F . 194PC.

EJmiPLO 2 -

8,4 g de 2-(4 '-acetilbenzolsu lfonam i- 

do)-5-isopropoxipirim idina se disuelven en 250 

mi de etanol y 5 mi de Ĥ O y en presencia de car­

bón Pd se h idrata a 60a con una presión  de 25 atm. 

Después de re c ib ir  l a  cantidad calculada de hi­

drógeno se f i l t r a  e l  contenido del autoclave, 

se expulsa e l d iso lvente, e l  residuo se recibe 

en amoniaco dilu ido y se p re c ip ita  con ácido 

acético  g la c ia l .  Se obtienen 6 g de sulfonamida 

del P .F . 163-1653C.

N O T A
D escrita  suficientemente l a  naturale­

za del invento a s i  como l a  manera de re a liz a r lo  

en l a  p rác tic a , debe hacerse constar que la s  d is­

posiciones anteriormente indicadas son su scep ti­

b les de modificaciones de d eta lle  en cuanto no 

alteren  su princip io  fundamental. También se 

hace constar que e l invento corresponde a una 

So lic itu d  de Patente presentada en Alemania con 

fecha 29 de junio de 1.963 nP F 40.115 IVd/l2p 

acogiéndose por lo  tan to , a lo s  benefidos^ue 

conceden lo s  Convenios Internacionales en v igor, 

siendo lomque constituye l a  esencia del referido  

invento y por lo  que se s o l ic i t a  Patente de In­

vención por 20 años en España: PROCEDIMIENTO



5.

10.

15.

PARA LA OBTENCION DE SULFONAMIDAS"; caracterizán­

dose por lo  sigu ien te:

13.- Procedimiento para l a  obtención 

de sulfonamidas, caracterizado porque lo s com­

puestos de l a  fórmula general

R-CO,

donde A s ig n if ic a  una unión d irecta  o un átomo 

de oxigeno, R' un resto  de hidrocarburo satura­

do o s in  satu rar, de cadena recta , ramificado o 

c íc lic o , que puede e sta r  interrumpido por uno o 

v ario s átomos de oxígeno, y R un resto  a lq u ílico  

con 1 - 3  átomos de carbono, se reaccionan con me­

dios reductores, preferentemente con borohidruro 

sódico, en fa se  acuosa en presencia de hidróxi- 

dos a lca lin o s.

23.- Procedimiento para l a  obtención 

de sulfonamidas, caracterizado porque lo s  com­

puestos de l a  fórmula general

donde R tiene e l sign ificad o  arriba indicado,

20

en forma de sus sa le s  o en forma l ib re , se reac­

cionan en presencia de medios ligadores de ácido



con 2-halógeno-pirimidinas de l a  fórmala ge­

neral .

donde R'-A tiene e l  sign ificad o  arrib a  indica­

do.

5. 3 - .-  Procedimiento para l a  obtención

de sulfonamidas, caracterizado porque la s  sa le s  

a lca lin as  de lo s  compuestos de l a  fórmula ge­

neral

-SO2-NH2

10.
donde R tiene e l sign ificad o  arrib a  indicado, 

se condensan con una sa l  t  r i  alquiloamonio-5-R'- A- 

p irim id ín ica, donde R'-A tiene e l sign ificad o  de 

arrib a .

4-3.- Procedimiento para l a  obtención 

de sulfonamidas, caracterizado porque lo s  com­

puestos de l a  fórmula general

R-CH

-S O p-N H -O -N H p

m

15.



donde R tiene el sign ificad o  de arriba , se con­

densan cerrando e l an illo  con compuestos de la  

fórmula general

5 .

10.

15.

Z -  C - CH - C -Z'
M '  tt

O AR' O

donde R'-A tiene el sign ificad o  de arriba y Z y 

Z" s ig n ifican  átomos de hidrógeno y lo s  aldehi­

dos se pueden presentar también en forma de sus 

derivados funcionales.

5 ^ .-  Procedimiento para l a  obtención 

de sulfonamidas, caracterizado porque lo s  com­

puestos de l a  fórmula general

donde R tiene e l sign ificado  arriba indicado se 

reaccionan con lo s  productos de reacción que se 

obtienen por la  reacción según Vilsm eier de 1,1- 

dialcoxi-2-R '-A-etanos ó 1-R '-A -alcoxietileno, 

donde R'-A tiene e l sign ificad o  de arriba y don­

de lo s  d ialcoxi pueden ser igu ales a R'-A, cuan­

do R'-A denomina igualmente a un grupo a lco x i, 

con formamidas N ,N -bisustituidas y cloruros de 

ácidos inorgánicos, t a l  como por e j .  pentacloruro 

de fósforo Ó fosgeno, t a l  como por e j .  3̂ -d ia lq u i-  

loamino-C<¿ -R '-A -acroleinas ó sus acé ta le s , o con

20



á

5.

10.

15

12

(3 -a lc o x i-o ¿  -R '-A -acroleinas o sus acó ta les 6 

con (3-cloro-o(-R '-A -acro lein ás o sus acé ta lo s .

6§. -  Procedimiento para l a  obtención 

de sulf.onamidas, caracterizado porque la s  su l-  

fonamidas de l a  fórmula general

donde R tiene e l sign ificad o  de arriba,' se reac­

cionan con una 2-nitro-amino- ó 2-cianoamino-5-R*-  

A-pirimidina, donde R'-A tiene e l sign ificad o  de 

arrib a .

7 8 .-  Procedimiento para l a  obtención 

de sulfonamidas, caracterizado porque lo s  ác i­

dos su lfón icos de l a  fórmula general

donde R tiene e l sign ificad o  arrib a  indicado, se 

reaccionan según e l método de Freudenberg con 

2-acetilam ino-5-R '-A-pirim idinas, donde R'-A 

tiene e l sign ificad o  antes indicado

88 .- Procedimiento para l a  obtención 

de sulfonamidas, t a l  y como queda sustancialmente 

d escrito  en l a  presente Memoria.
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E sta Memoria consta áe trese  hojas 

escritas) a máquina por/una so la  cara.
r) *w*i r V /

FARBENFA) ^KTIENGESELLSCHAFT
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