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PAYTUTE
DI
INVvVEECION

por "PROCHDIUILEDO PALA LA PREPAVACION DX LUEVAS ~AETLS UL~

POUIL-UREAS 1I'-SUBSTITUIDASY, a favor de la firma sulza

3.t G2IGY, A.G., residente en BASILTA (Suiza).

MENORIA DESCRIPTIVA

La presente invencidén se refiere a nuevas N-arilgulfo-
nil-ureas N'-substituldas, con propiedades vallosas farmaco=

16gicamente, asi como procedimiento para su preparacién,

Se ha hallado, que las Nearilsulfonil-ureas N'=-substi-
tuidas que corresponden a la férmule general I

/@usoz-ma-co-m-m (1)
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en la gque

R slgnifica el radical triciclo [Z.3.1.13'?;7hndee-
-3~1lico

R, slgnifice hidrégeno, haldgeno, un radical al-
kilico, alkeniflico o alcoxi inferior con
3 4tomos de carbono a lo sumo cada uno, el
grupo metiltio, acetilo o amino, o en comin
con el radical fenflico, el radical 5,6,8-te-
trahidro-naftil-(2),

ejercen una fuerte accién hipoglicdmica en aplicacién oral
0 parentérica en los animales de sangre caliente ya en dosis
sumamente pequefias. La elevaeda actividad es mds sorprenden-
te que en las series de N-arilsulfonil-N'~alkilureaes cono-
cidas, en las que es de determinar la més fuerte accibn ym
en compuestos con radicales alkllicos de 3-4 dtomos de
carbono. En contraposiclén a las dosis requeridas para una
accidén hipoglicdmica, lag dosis t6xicas de los nuevos
compuestos precedentemente definidos se hallan todavia mds
arriba que en los antidiabéticos orales conocldos. Por ello
se de un Indice terapéutico extremadamente més favo-

rable en la utilizacién de los nuevos compuestos pre=
perables de acuerdo con la invencién o sus sales como
antidiabéticos orales.

Para la preparacién de los nuevos compuestos de
la f£érmula general I, se hace reacclonar eveniualmente
en presencla de un agente de condensaclién una tri-
ciclq[Z.B.1.1.3'§;7hndecan~3-amina con un isocianato

arilsulfonilico coirespondiente a la férmla general II
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_302;N=0=0 (11)
R ]

en la que

R', corresponde a la definicidén para Ry en la
Pérmula I con excepcidén del grupo amino

0 glgnifica el grupo nitro,

o con un derivado original capaz de reacclén de un 4eido
Nearilsulfonilcarbamfco que corresponde a la férmule
general III

-SOZ~NHhCO—OH (TII)

R

en la que

R2“ tiene la significacidén antes indiceda de
Ry o gignifica el grupo nitro, un grupo
alcoxicarbonilamine o alcanoil-amfnico ine

ferior,
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y se hidroliza parcialmente, eventualmente un produecto
reaccional primeramente obtenido con un grupo Ra“ alca=~
noilaminico o alcoxicarbonilaminico inferior paras llegar
al compuesto correspondiente de la férmula general I com
5e el grupo amino como R2 0 se reduce eventualmente un pro-
ducto reaccional con un grupo nitro como R'2 o bien Ro"
para llegar al compuesto correspondiente con el grupo
amino, como Ro y/o se hidroliza parcislmente en caso re-
querido una T-arilewlfonil-N'~triciclo/F.3.1.15°° undec-
10, =3mil)-guanidina primeramente obtenida para llegar a la

urea correspondiente.

La ﬁrioiclo[ﬁ.3.1.133_7bndecan~3-amina utilizads
como material de paftida, de acuerdo con la invencién, en un
nuevo compuesto, que puede prepararse en la forma descri-

15. t2 en el ejemplo 1 a partir del dcido triciclqzz.3.1.13‘gi7
undecans3-carboxflico conocido sobre su amide y el isos
cianato tricicquZ.3.1.13'§;7hnﬂec-3-111co.

Como derivados funclonsles capaces de reacclén de
los dcidos carbamlicos de la férmile general III, pue-

20. den entrar en conslderacidn por ejemplo sus ésteres ale
kilicos inferiores, en especial el éster metflico y
etilico, asl como sus amidas, N~metil~gmidag, N,N-dime-

. tilamidas y N-acilamidas, es decir por ejemplo Nearilsule
fonil-urea, N~arilsulfonil-N'-metil-ureas, Nearilsulfo-

25, nil-N',N'-dimetil-ureas, Nearilsulfonil-N'-azlcanoil-ureas,
Nearilsul fonil-N'~benzoil-ureas y N,N'=~big-arilsulfonil~-

ureas substituldas que corresponden a lg definicidén de
R2ll N

Adends, pueden entrar en consideracién como deriva-



5.

10.

15,

20,

25.

30,

]
T
L}

310084

dos funcionales aptos para reaccidn de los 4cidos carba~

nicos de la férmule general III, sus nitrilos, es de=
cir-N-arilsulfonil-cisnamidas, en cuya reaccién con tri-
cicquZ.3.1.13'§J7tndecan—3-amina se originan primero

las guanidinas arriba citadas, asl como los haluros, en
especlal cloruros, en tanto que R"2 no esté personglizs~
do por el grupo amino, un grupo alcanoilaminico o alcoxi-
carbonilaminico inferior, Iias reacciones se realizen por
ejemplo en caliente en disolventes inertes, como por ejem~-
plo éter, dioxano, benceno, clorobenceno, tolueno, xile=
no, beta~metoxi~etanocl o butanoﬁa. Las reacclones con lgo-
clanatos, ésteres de 4cido carboaminico o ureas pueden
realizerse también en ausencia de disolventes o diluens
tes. Tampoco se precilsan en general ggentes de conden~
sacién; pero en caso deseado pueden utilizarse como

tales agentes, por ejemplo alcoholatos alecalinos, Como
otros agentes de condensacién pueden utilizarse en las
reacclones con isoclanato, las bases orgénicas tercie-
rias; los isoclanatos también pueden sin embargo venir

a reaccidn en forma de productos de adicidén con bases

orgénicas terciariag,

En las reacclones con cloruros de dcido carbémico
gse utillizan como agentes de condensacidén, por ejemplo
asimismo bases orgdénicas terciarias, como piridina, trie-
tilamine o tributilamina. En las reacclones con nitrie-
los de 4cido carbdmico (N-arilsulfonil-clanamidas) se
utiliza como agente de éondensacién, por ejemplo deido
clorhidrico, o se utiliza en lhgar del triciolq[Z.3.1.13'?;7
ifidecan=3-amina libre, una sal, en especial el clorhi-

drato de la misma,



En tanto que se obtenga como productos reacciona=-
les, compuestos con el grupo nitro como R'2 o blen R“z,
se efectia en caso deseado la reaccién del mismo, por
ejemplo mediante hidrogenacidn catelitica en presencia
5e de niquel Raney o paladio sobre carbono en un disolvenw
te orginico, como dimetilformamida, dioxano o acetato

atilico.

En los compuestos de la £8rmula general I R2 ssté

10. representado, por ejemplo, por hidrdégeno, cloro, fluor,
bromo, el radical metIlico, etilico, propflico, isopro=-

pllico, vinilico, alflico, metoxi, etoxl, N-propoxi,

isopropoxi, acetilico o de metiltio o el grupo aminico.

Eh les materias de partlda correspondientes de
lg f£6érmule IT y III y los productos intermediarios obiteni-
15 dos de las reacciones de condensacibén ejecutadas, el
sugtituyente R'2 puede sger asimismo el grupo nitro o
bien R', puede ser también el grupo formemido, acetami-

do, metoxicarbonilamino, etoxicarbonil-amino,

20, Los nuevos compuestos preparebles, de acuerdo con
la invenéién, pueden aplicarse como tales o en forma de
sus sales, por ejemplo de amonlo o glealinas o sales con
bases orgénicas tolerables farmacoldgicamente ~por ejemplo
en presencia de materias que aprovechan la ocasién pars

25. la formecién de sal, como por ejemplo carbonatos y bicarbonas~
tos alealinog- en los hombres como antidiabdtlicos orales para
el tratamiento de la Diabetes mellitus, por 1o que ge edminisg-

tran orslmente en las formes unltarias usugles de dosgls.
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Las nuevas materias actives se adminigtran de
preferencia peroralmente. la dosis dlaria se halla entre
25,0 y 600 miligramos pares pacientes adultos. Formas
wunitarias de dosis adecuadas, como grageas, tabletaa,
contlenen de preferencia 50-~500 hiligramos de una mae-
teria activa de acuerdo con la invencién y precisamente
del 20 al 80% de un compuesto de la férmula general I.
Para su preparacién se combina la meteria activa, por
ejemplo con materiss de soporte sélidas, en forma de pul-
vo, como laciosa, sacarosa, sorblta, manita; almidones oomo
almidén de patata, almidén de malz o amilopectina ade-
mds polvos de laminaria o polvos de pulpa citrica; deri-
vados de celulosa o gelatina, eventualmente bejo adicidn
de lubricentes, como estearato magnésico o cdlecico o po-
lietilenglicoles ("Carbowax") de pesos moleculeres ade~
cuados para Pormar tabletas o pera nicleos de grageas.
Tos dltimos se recubren por ejemplo con soluclones de
azfcar concentradas, que pueden contener por ejemplo,
todavia goma ardbige, talco y/o anhidrido titénico,

0 con una laca disuelta en disolventes o mezclas de di-
solventes orgénicos fécilmente volatilizables. A estos re-
cubrimientos se pueden edicionar colorantes, por ejemplo

para indicar diferentes dosls de materla activa.

Los ejemplos sigulentes explican mds de carca la
prepareclén de los nuevos compuestos, sin embargo no re-
presentan en ninguna forma lag Unicas formas de realizes
cldén del procedimiepto, de acuerdo con la invencidn, Las

temperaturas se indican en grados Celsius.



EJEMPLO 1.

8) 58,0 & (0,3 moles) del 4eido trieiclo[Z.3.1.13'§;7
undecan~3-carboxflico se calientan a reflujo dursnte 45
minutos en 350 cc de cloruro de tionilo recién destile~
e do. Tl residuo obtienido mediante destilacibn del reacti-

vo excedente se trate con 500 cc de benceno absoluto, la
solucién se evapore hasta sequedad y el residuo se di-
suelve a continuacién en 200 cc de tetrahidrofurano absoe
luto, Da solucién obtenide del cloruro de dcido bruto

10, se instlla gota a gota en 50 cc de una solucidn amonizcal
acuosa, saturada a 0f, con lo que se precipita la amidsa,
Tras la dilucién con 1000 cc de ague se filire, el géne-
ro del filtro se lava tres veces con 200 cc, cada vez, de
ague fria y se fija en cloruro de metileno. Este solucién

15. ge seca sobre suwlfato magnésico, se evapora y el residuo
recristaliza en ciclohexano/benceno, con 1o que se obtie-
ne la amide del deido triciélq[Z.3.1.13'8;7hndecan-3—car—
boxflico, de punto de fusién 166-1682,

b) 50,0 g (0,26 moles) de la emlda obtenida segin a),
20, se ceden a 5¢ & una mezcla de 62 g de hidréxido sédico,

520 cc de egua destilada y 49,5 g (0,31 moles) de bromo,

con 1o que la temperatura se eleva a 102, Ta emulsién

lechose emarilla se agita primero durante 10 minutos a 58

¥ luego durante une hora & 602, Tras el enfriado se vierte
25, le mezele reaccional en 500 cc de ague fris, se filtra el

precipltado de color amarillo, se le lava tres veces con 100

cc, cada vez, de agua fria y s disuelve a continuacidn en

500 cc de cloruro metilénico, La solucién asf obtenida se lava
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con 200 cc de dcido clorhidrico 2n y agua, se seca sobre sulfa—
to sbdico y se evapora, Tras la recrigtalizacién del residuwo

en etanol se obtiene el isocianato tricicquZ.3.1.13'8_7%m~
dec=3=11ico de punto de fusién 144~1462, ) .

5. c) 29,0 g (0,152 moles) del isocianato obtenido se-
gfn b) ge calientan a reflujo durante tres horas en 400
ce de 4cido elorhfdrico 2n y 200 ce de dioxano. Luego
el dioxano se destila, la fase dcido-acuosa que perna-
nece, se lava primero con éter y luego se regula alcali-

10, na en 500 cc de éter fresco con lejfa de sosg concentre~
da y se extrae dos veces con 500 cec, cada vez, de éter,
Los extractos de éter de la fase alcalina se reunen,
se secan sobre sulfato sbédico y se evaporan. Elresiduo
se sublima a 0,01 Torr., y 1102 y con ello se objiene

15. la triciclq{l.3.1.13'?J7undenéan~3—amina de punto
de fusién 191—1939, K en metoxletanol 855,

a) 16,5 g de tricieloZZ.3.1.13'8_7bndencan~3—amina
disuelvengse en 100 cc de toluol abscluto y se trata con
igoclanato p-toluolsulfonilico, El producto reaccional
20. se separa por cristalizacidén despuds de elgin tiempo.
La mezcla reacclonal se trata con éter de petré=
leo, el producto reacciongl se filtra y se lava con
éter. Recrigtallza en metanol. La Ne(p-tolilsulfonil)=
-N'-(triciclq[2.3.133‘§;7hndec-3-il)éurea pura funde
25, e 174-1762,

e) 3,6 g de N=(p-tolilsulfonil)=K'=(triciclo/Z ,3 .1.13’8_7..
undec-3~il)-uren se disuelven en 25 cc de acetona y se tra=
ta con 0,8 g de dietllamina. La sal dietilaminfcs deseade

de la N-(p-tolilsulfonil)-N'~(tricielo/Z.3.1. o 8_7undeo-3—il )=
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-urea se separa por crigitalizacién en el acto. Se filtra y se

seca en vacio, Funde a 124~1252,

LEJEME: 2,

Andlogamente el ejemplo 14 se obtiene a partir
de 16,5 & de triciclo/Z.3.1.1°"° Zundecan-3-amina y 21,8
g de isocianato p-clofo-fenilsulfbnilico, la N~p~clorow
.fenilsulfonil—N'—(triciclo[E.3.1.13'8_7hndec-3-il)-urea,
de punto de fusidn 154-155¢, |

EJEMPIO 3,

Anélogemente al ejemplo 14 se obtiene a pertir
de 16,5 g de trieiclqzz.3.1.13'
g e lsocianato p~-fluworo~-fenilsulfonilico, la N—(p~fluor-
fenilsulfonil)-ﬂ'-(tricicquZ.B.1.13'§J7undec—3-il)—urea,
de punto de fuslén 164y5-1662, A

8
_/undecen~3-aming y 20,1

LJEMPTO 4,

A partir de 16,5 g de triciclqzz.3.1.13'8;7hnde-
can-3-agmina y 18,3 g de isocianato fenilsulfonflico se
obtiene anélogamente al ejemplo 1d, la N-fenilsulfo-
nil—N'-(triciclq[Z.B.1.13°§J7undec-3-i1}-urea, de punto
de fuslén 164-1662. i

EJENPIO .

A 24,3 g de N-(p-tolilsulfonil)-etiluretano (pun=
to de fusién 82-832) dilsueltos en 600 cc de dioxano, se
ceden 16,5 g de tricicquZ.3.1.13'%;7ﬁndecan-3-amina en
200 cc de dioxano con lo que se origina une pasta crige-

teline espese. Luego la mezcla reaccionel se calienta
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hasta ebullicldn con lo que se destila el alcohol puesto

en libertd y la pasta cristalina se transforma pauleti=~

namente en una solucién, Tras aproximedamente 3 horas

ge cancentrg la solucién en vaclo, El residuo recristali-

za en mebtanol, con lo cual la Ne~(p~tolilsulfonil)-N'-—tii-
308 !

elelo/7.3.1.17 _/undec-3-il)-urea funde z 174-1762. Es

idéntica con el producto del ejemplo 1d.

RJEMPIO 6.

24,95 g de N~-(p-cloro-fenilsulfonil)-metiluretanc en
500 cc de dioxano se tratan con 16,5 g de tricieloZZ.3.1.13'%J7
undecan-3~amina en 200 c¢ de dioxano y se callenta hasta
ebullicién, hasta que la sal formada se halla en solucién,
Iuego se festila permanentemente el metanol. Después la mezcla
reaccional ge evapors bajo vaclo hasta sequedad y ol residuo
recristaliza en metanol, La Ne(p~cloro~fenilsulfonil )~N'etrie
cicquZ.3.1.T3°8

to del ejemplo 2 y funde a 154~1552,

_/undec=3-il)~urea es idéntica con el produc-

LIEMELO 7,

Andlogamente al ejemplo 6 se obtiene a partir
de 24,5 g de N-(p-metoxi-Ffenilsulfonil)-metiluretano
¥y 16,5 g de triéicquZ.3.1.13°§J7hndecany3-amina, le
N;(p—metoxi-fenilsulfbnil)—N'-(tficiolq['.3.1.13'?;7
undec~3~il)-urea, de punto de fusién 16@—167,59. '

BIEMPLO 8,

a) A 21,4 g de p-tolilsulfonilurea en 500 cc de dio=-
xano se ceden 16,5 g de triciclq[Z.3.1.13'8_7hndecgn,3-

~gnine en 200 cc de dioxano y la mezcls se cellente
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bajo agitacién hagta ebullicidn, con lo que bajo desdo-
blamiento de amonlaco se lleva en solucién la sal prime=
ramente precipitada. Tras finalizar el desarrollo de
amoniaco, la solucibn se concentra bajo vacio, El resi-
duo es recristalizado en metenol y da lg Ne(p~tolilsul-
fonil)-N'~(ﬁriciOlOZZ.3.1.13°8 _7undec-3-il)-uresa, idén-
tica a aquéllas de los ejemplos 14 y 5.

b) Anélogamente 8l ejemplo 8=, se obtiens & par-
tir de 23,45 g de p-cloro-fenilsulfonil-uresa y 16,5 g
de triciclo[1.3.1.13°E7hndeoan~3mamina, le N-(p-cloro=
—fenilsulfonil)—N'-(triciclq[l.}.1.13'8;7hnde6-3-11)— '
urea (punto de fusibn 154-1558), idéntica con la del
ejemnplo 2.

EJEMPLO .

21,5 g de p~amino-fenilsulfonilurea se dlsuelven
en 400 cc de dioxano y se ceden a 16,5 g de triciclo-
11.3.1.13°§;7hndecanr3—amina en 400 cc de dioxano, La sel
con ello originadse precipita cristalina, Se calienta
bajo agitacidén intensiva hasta ebullicidn, con lo que
se desprende amonfsco y el precipitado cristalino se
lleva poco a poco a solucién, Tras finelizar el despren—
dimiento de amonfaco se concentra le solucién, El re-
siduo se disuelve frio en acetons, se separa mediante
tiltracién de log restos insolubles y se vierte sobre
200 cc de lejla de sosa 2n. Tras la destilacién de la

acetona se nuchs la sal sbédice origineda. Luego la
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sel sédice se disuelve en 200 oc de aleohol sl 50% y
se vierte bajo agitacidn sobre 50 cc de deido acético
glacial, Ia N;(p—aminofenilnsulfonil)~N'-(tricicloéi.3.1.13'57
undec-3-i1)-uréa obtenida mediante filtraéién ¥y secado 3ze ‘

descompone'a 1732,

I.L:J HI\IEI:O 10 0

Andlogemente al ejemplo 8a, se obtlene a partir
de 24,2 g de (p—acetil-fenilsulfonil)—urea y 16,5 g de
triciclo/Z.3. 1.1 f7hndecan~3-am1na, la N~ (p~acetile
-fenilsulfonil)-ﬁ'-(triciclq[#.3.1.1 ;7hndee—3-11)-

urea pura, de punto de Pusién 153-1562 en metanol,

Asimismo andlogemente al ejemplo 8a, se obtiene
bajo utilizacién de 23,45 g de N-(m-cloro-fenilsulfonil)e
-urea (punto de fusién 170-1722), 1a N-(m-cloro~fenilsul-
fonil);N'-(triciclo[Z.B.1.13'8;7hndec—3;il)-urea, de
punto de fusién 169-169,50;

Bajo utilizacidn de 23,45 g de N—(o-cloro-fenil-
sulfonil)-ures (punto de fusidn 169-1709); la N~(o~cloro-
—fenilsuifbnil);N'-(triciolo[Z.B.1.13'§;7hndec_3;11)-
~urea, de punto de fusién 164-1679; :

Bajo utilizacidn de 24,4 g de N-(p-etoxi=-Ffenil-gule-
fonil)-urea (punto de fusién 197-1992), 1s, Ne(p-etoxi-
—fenilsulfonil)—N'—(triciclqéz.3.1.13’§;7hndec-3-11)_
urea, de punto de fusién 161=~1622,

Y bajo utilizacidn de 24,6 g do N-(p~metiltio-fe-
nilsulfonil)-urea (punto de fusién 180-1812), 1a Ne(p-
-metiltio-fenilsulfonil)-N'-(tricicloéz.3.1;13'§J7uhdec-
~3=11)-ures, de punto de fusién 172-1748,
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EJENPIO 11,

Anflogemente al ejemplo 1d, se obitiene a partir
de 16,5 g de triciclo[Z.3.1.13°8;7hnﬂecan~3-amina con
23,7 g de isocianato /5,6,7,8-tetranidronafiil-(2)-sil-
fonilico/ (punto de ebullicién 132-1342/0,01 Torr.),
la N=/5,6,7,8=tetrahidro-faftil-(2 )~sulfonil/=(N* ~tri-
cicloZZ.3.1.13'8_7hndec-3-il)—uréa, de punto de fusién
178=-179¢,

EJENPLO 12,

23,4 g de cloruro del dcido p-tolilsulfonilcarbi-
mico se ceden a 16,5 g de tricieloZZ.3.1.13'§;7hndecanp
~3~amina en 100 ce de tolueno aﬁsoiuto bajo adicién
de 9 g de plridina y a continuacidn se calienta a reflu-
Jjo durante medis hora. Tuego se concentra en vacio,

Lg paste cristaline que permanece se lava dos veces con
25 co, cada vez, de dcido clorhidrico 2n. Tras la Te~
eristelizacién en metanol. La N-(p~tolilsulfonil)-N'-
—(tricicquZ.B.1.13’§J7undec—3—ii)—urea purs funde &
174-1762,

EJEMPLO 13,

a) A 16,5 g de triciclozz.3.1.13'8_7bndec§np3_
~aming, disuelte en 60 cc de Holueno gbsoluto, se ce~
den 22,8 g de lsocianato p-nitro-fenilsulfonilico en
60 cc de tolueno absoluto y a continuacidén se calienta
durante 2 horas a reflujo hasta ebullicién, Tras el

concentrado a la mitad de volumen y enfrigdo se filtra
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la Nu(p-nitro-fenilsulfonil)-N'-(triciclo[Z,3.1.13'§J7
undec~3-il)-ures obtenida (punto de fusién 1560) y
-como se describe bajo b)- se elabora luego directas

mente,

b) 39,4 g del nitro~compuesto arribs obtenido se
disuelven en 300 cc de dimetilformamida y se hildrogena
hasta finglizar la absorglién de hidrdégeno, en presencia
de 20 g de niquel Raney y & presién normsl. Ivego se ril-
tre el catelizador y se concentra la solucidén. Mediante
recristalizacidén en metanol se obtiene la N-{p-amino-
-fenilsulfonil)~N'—tricioloZZ.3.1.13'8“7hndeé-3—il)Lurea

pura, que es idéntica a la deserita en el ejemplo 9.
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ECGCTA

Descrito el objeto del presente invenio, se declaran
nuevzs y de propia invencibn las gigulentes reivindicaciones
con prioridad de la solicitud de patente suiza nfm. 3978/64

del 26 de Farzo de 1964,

1. Procedimiento para la preparzcidén de nuevas H-arilsul-

fonil-ureus H'-substituidas, de la foOrmula goneral I,

- 80, - NE - 0 - NE - R (1)
R,
2
1

en la gue
. . . - 8o
H slgnifica el radical triciclo / 4.3.1.13 /undec-3-ilico y
R0 significa Lhidrdgeno, halbgeno, un radical algquilico,

alquenilico o glcoxi inferior con 3 4tomos de carbono
a lo sumo cade uno, el grupo metiltio, el grupo acetilo
o el zrupo amino, o junto con el radical fenilico, el
radicel 5,6,7,8~tetrakidronaftil~(2),
caracterizado porgue la triciclo[Z.3.1.13'E7undecanp3-amina
ge hace reaccionar eventualmente en presencia de un agente

de condensacibén con un isocianato arilsulfbénilico que corres-



ponde a la férmula genersl II

De
- - N = = 0
302 N=C (IT)
Q!
RZ
en la que Ra' corresponde & la definicibn de R, en le
10, formule I con excepcibn del grupo amino o signi-
fica el grupo nitro,
0 con un derivado funcional capaz de reaccibn de un &cido
li-arilsulfoniicerbémico que corresponde e la formula gene—
ral III
15,
~80, - NE - O - ORH (111)
R W ’
2.
en la que Rg" tiene la significacidn indicada antes para
2v., R2 0 significa el grupo nitro, un grupo alcanocilemi-

no o elcoxicerbonilemino inferior,

¥, 91 se desea, un producto reeccional primersmente obtenido



5.

1c,

15.

hidroligza parcialmente Rz con un grupo alcanoilemino o

alcoxicarbonilenino inferior para llegar al compuesto corres-
pondicnte de la fdrmula general I con el grupd amino oowo R2
0 eventualuente un producto resccionsl ge reduce con un rapo
nitro com ﬁg' 0 bien Ra“ para lleger al compuesto correspoOl~

-~

diente con un grupo amino R2 y/0 en ¢@s0 necesario una

3.8

Li-arilsulfonil-li'~(triciclo/ 4,3.1.1° _/undec-3-il)=guanidine
priwerauente obtenida se hidroliza parciszlamente para llegsr

a lz urea correspondiente y, sl se deses, los compuestos obbe~
nidos de la formule I se transforman con una base inorgénica

u orchnica en una sal.

2. Procediniento para la preparscidn de nuevas Li-aril-

sulfoni~ureas NMwgubstituidas,’®

Seghn se describe en la pregente memoria descriptive
que consta de 18 rojas foliadas y escritas a méquina por

una sols de sus caras.

wulrid, a 25 de is&rzo de 1965

Joie GolUY, &G

e v
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