
^   ̂ P A T E N T E

D E
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por "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION DE NUEVOS DERIVADOS 
DE P-AMINOALQUIL-BENCENSULFONAMIDA", a favor de la firma 
suiza J.R. GEIGY A.G., residente en BASILEA (Suiza)..

MEMORIA DESCRIPTIVA

La presente invención se refiere a un pro­
cedimiento para la preparación de nuevos derivados de p- 
acin oalquil-b en c en s ulfonami da.

- Los compuestos de la fórmula general I,

10
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en la que

n significa 2 ó 3;
R^ significa un grupo alquílico con 12 átonos 

de carbono a lo suno, un grupo alquenílico 
5 . con 3-5 átonos de carbono, un grupo ciclo-

alquílico o cicloalquenílico con 7 átonos de 
carbono a lo suno o un grupo fenilalquílico 
con 9 átonos de carbono a lo suno,

Rp.significa hidrógeno o un grupo alquílico con 2 

1 0. átonos de carbono a lo suno,

R^ significa hidrógeno, un grupo alquílico o cloro- 

alquílico con 7 átonas de carbono a lo suno, un 
grupo alquenílico con 5 átonos de carbono a lo 
surto, un grupo cicloalquílico o cicloalquenílico 

15. con 8 átonos de carbono a lo suco, un grupo fení-
lico o un grupo fenilalquílico o fenilalquenílico 
con 10 átonos de carbono a lo suco, en donde 
el grupo fenílico presente cono R^ o bien en R^ 
puede estar substituidos de una a tres veces ne- 

20. diante halógeno hasta el núnero atónico de 35y

grupos trifluornetilicos, grupos alquílicos con 
4 átonos de carbono a lo suno, grupos hidroxíli- 
cos, alcoxi o alquiltio con 2 átonos de carbono 
a lo suno, y

25. R^ significa hidrógeno o el grupo netílico,



y sus sales de adición con ácidos inorgánicos u orgánico, 
no se conocían hasta el presento.

Cono ahora se ha hallado, los nuevos conpuestos, 
en especial

5. la l-Ep-(2-butiranidoetil)-f enilsulf onilJ-2-irriino-3-propi.l-
inidazolidina,

la 1-Ep-E2- (n-netoix-benzanido)-etilj-fenilsulfonilj-2-inino- 
3-propil-irddazolidina,

la l-[p-(2-propionanido-etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-iso- 
10. propil-inidazolidina,

la l-[p-(2-butiracidoetil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-isopropil- 
inidazolidina,

la l-Ep-(2-acetar.ido-etil)-fenilsulfonilj-2-inino-3-butil-
inidazolidina,

15. la 1-Ep-E 2-(2-netil-butiranido)-etilj-fenilsulfonil]-2-inino-
3-n-butil-inidazolidina,

la l-[p-(2-valeranido-etil)-fenilsulfonil]-2-iaino-3-butil- 
inidazolidina,

la l-E p-(2-valeranido-etil)-fenilsulfonilj-2-inino-3-iso- 
20. butil-inidazolidina,

la l-Ep-E2-(2-netoxi-5-cloro-benzacido-etil3-fenilsulfonil]- 
2-iaino-3-isobu*cil-inidazolidina,



la l-Ep-[2-(ciclohexan-carboxaL.ido)-etil]-f enilsulfdnilj-2- 
icino-3-isobutil-inidazolinida,

la l-Lp-(2-acetar:ido-etil)-f enilsulfonilj-2-iíino-3-butilo 
s ecundari o-inidazolid ina,

la 1-E p-2-propionanido-etil)-f enilsulfonilj-2-inino-3- 
butilo secundario-inidazolidina,

la l-Lp-(2-butirar.ido-etil)-f enilsulfonil]-2-inino-2-butilo 
secundario-inidazolidina,

la l-[p-(2-butiranido-etil)-fenilsulfonil3-2-i^ino-3-tÊrci- 
butil-î idazolidina,
la l-[p-(2-i sovaleranido-et il)-f enilsulfonilj-2-inino-3- 
tercibutil-inidazolidina,

la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-inlno-ß-ciclo- 
pentil-inidazolidina,

la l-Ep-(2-valeranido-etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-ciclo- 
pentil-inidazolidina,

la l-Cp-(2-ciclohexan-carboxanido-etil)-fenilsulfonil3-2- 
icdno-3-ciclopentil-inidazolidina,

la l-[p-(2-fornarid o-et il)-fen ilsulf on il)-f en ilsulf on ilj-2- 

ioino-3-ciclohexil-iaidazolidina,

la l-Ep-(2-acetanido-etil)-fenilsulfonilj-P-inino-ß-ciclohexil-
imidazolidina,
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la 1-Ep-E2-(N-metil-acetamido)-propilj-fenilsulfonilj-2- 
imino-3-ciclohexil-imidazolidina,

la 1-Ep-(2-propionamido-etil)-f enilsulfonilj-2-imino-3- 
ciclohexil-imidazolidina,

5 . la l-[p-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclo-
hexil-imidazolidina,

la l-[p-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonil]"2-imino-3-ciclo- 
hexil-imidazolidina,

la 1-Ep-(2-isovaleramido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-
10. ciclohexil-imidazolidina,

la l-Ep-(2-benzamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclo- 
hexil-imidazolidina,

la l-[p-E2-(2-metoxi-benzamido)-etil]-feRÌlsulfonil]-2-imin.o- 
3-ci clohex il-imidaz olidina,

15. la l-Ep-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenilsulfonil3-2-
imino-3-ciclohexil-imidazolidina,

la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclohep- 
til-imidazolidina,

la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclo 
20. heptil-imidazolidina,

la l-Ep-(2-butiramido-etil)-feailsulfornil3-2-imino-3-ciclo- 
hexil-5-metil-imidazolidina,



la l-[p-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonilj^-imino-S-a-butil- 

^etil-imidasolidina,

la 1-C p-(2-a c etamid o- e t il) -f enilsulf on i 1 ] -2-imin o-3-n-but il- 
5-metil-imidazolidina, poseen acción hipbglicámica en la 
administración peroral o parentérica, que les caracteriza 
como apropiados para el tratamiento de diabetes.

La acción hipoglicámica se muestra en ensayos stan­
dard en animales de sangre caliente, por ejemplo en ratas.

Bi los compuestos de la fórmula general I, R^ puede 
tener por ejemplo las significaciones siguientes: como grupo
alquílico: el grupo metílico, etílico, propílico, isopropíli- 
co, butílico, butílico secundario, tercibutílico, isobutílico, 
pentílico, isopentílico, 2,2-dimetilpropílico, 1-metil-butílico 
1-etil-propílico, 1 ,2-dimetil-propílico, hexílico, heptílico, 
octílico, tercioctílico, nonílico, decílico o dodecílico; como 
grupo alquenílico: el grupo alílico, 1-metil-alílico, 2-metil- 
alílico, butenílico o pentenílico; como grupo cicloalquílíco: 
el grupo ciclopropílico, ciclobutílico, ciclopentílico, 2- y 4- 
-metilciclohexílico, ciclohexílico o cicloheptilico; como gru­
po cicloalquenílico: el grupo 2-ciclopenten-l-ílico, 2-ciclo- 
hexen-l-ílico, 3-ciclohexen-l-ílico, 2-metil-2-ciclohexen-l- 
ílico o 3-ciclohepten-l-ílico; como grupo fenilalquílico: 
el grupo bencílico, fenetílico o alfa-metilfenetílico.

El substituyente Rg puede significar como grupo 
alquílico el grupo metílico o etílico y el substituyente
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5.

10.

15.

20.

25

R^ como grupo alquílico los grupos alquílicos relacionados bago 
R^ con 7 átomos de carbono a lo sumo; como grupo- cloroalquílico 
por ejemplo: el grupo 1-cloroetílico, 1-cloropropílico, 1-clo- 

ronutílico, 1-cloropentílico, 1-clorohexílico, 2-clorohexílico 

o 1-cloroheptilico; como grupy6icloalquílico; el grupo ciclo- 
propílico, ciclopropil-metílico, ciclobutilico, ciclobutil- 
metílico, ciclopentílico, ciclopentilmetílico, ciclohexílico, 
metilciclohexílico, 4-metilciclohexílico, ciclohexilmetílico, 

ciclohexiletílico, cicloheptílico, cicloheptilmetílico o ci- 
clooctílico; como grupo cicloalquenílico: el grupo 2-ciclo- 
penten-l-ilico, 2-ciclohexen-l*^ilico, 3-ciclohexen-l-ílico, 
1-metil-3-ciclohexen-l-ílico, 2-metil-2-ciclohexen-l-ílico, 
3-metil-2-ciclohexen-l-ílico, 2-ciclohepten-l-ílico, 3-ciclo- 
hepten-l-ílico, 2-cicloocten-l-ílico, o 3-cicloocten-l-ílico; 
como grupo fenilalquílico o fenilalquenílico; el grupo bencí­
lico, fenetílico, fenilprópilico, fenilbutílico o por ejemplo 
estirílico. El radical fenílico que aparece como substituyan­
te o el grupo fenílico que se presenta en puede estar 
substituido de 1 a 3 veces.

Este substituyante o etos substituyentes pueden ser 
los grupos siguientes: como halógeno: cloro, flúor o bromo, co 
mo grupos alquílicos inferiores: el grupo metílico, etílico, 
propílico, isopropílico, butílico, isobutílico, butílico secun 
dario o el grupo tercibutílico y como grupos alcoxi o al- 
quiltio: el grupo metoxi, etoxi, metiltio o etiltio.

Según el procedimiento de acuerdo con la invención
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se preparan compuestos de la fórmula general I al hacer 
reaccionar un deido de la fórmula general II

R̂  - COOH ' (II)

en la que

5. Rj tiene la significación indicada bajo la fórmu­
la I,

o un derivado funcional apto para reacción de unos de 
tales ácidos con un compuesto de la fórmula general III,

1$. en la que
m, R-, R y R„ tienen la significación indicada' 1' 2 4

bajo la fórmula I

y el compuesto obtenido se transforma eventualmente con un 
ácido inorgánico u orgánico en una sal de adición, La acila-
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ción o bien benzoilación del compuesto III se realiza en for­
ma de por sí conocida, asimismo por ejemplo mediante reacción 
con halaros de ácido correspondientes, anhídridos o anhídridos 

mixtos, de preferencia en presencia do un agente ligador de
5. ácido o de agua, o mediante tratamiento con esteres ácidos *

reactivos.
La reacción se efectúa de preferencia en presencia 

de un disolvente orgánico inerte. Disolventes orgánicos 
inertes apropiados son por ejemplo los hidrocarburos, como 

10. por ejemplo, benceno, tolueno o xileno, los líquidos étereoa, 
como éter, dioxano o tetrahidrofurano, los hidrocarburos 
clorados , como cloruro metilénico y las cetonas inferiores, 
como por ejemplo acetona o metiletilcetona. Es ventajoso 

adicionar a la solución reaccional un agente ligador de ácido. 
15. Como tales son apropiados por ejemplo las bases o sales inor­

gánicas, por ejemplo hidróxidos de metal alcalino, bicarbo­
natos de metal alcalino, carbonatos de metal alcalino o fos­
fatos de metal alcalino, como los cjmpuestos de .sodio o po­
tasio correspondientes. Además se puede utilizar asimismo 

20. bases orgánicas, como por ejemplo piridina, trimetilamina 
o trietilamina, N,N-diisopropil-etilamina o colidina, que 
puede utilizarse asimismo como distplvenj;e adicionada en ex 
ceso.

En la realización de este procedimiento se hace reac- 
25. cionar por ejemplo un ácido de la fórmula general II con un
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%
compuesto de la fórmula general III en presencia de una 
carbodiimida, como por ejemplo diciclohexil-carbodiimida, 
en un disolvente inerte, como por ejemplo tetrahidrofurano.
Los ásteres alquílíeos inferiores, como por ejemplo el áster 

5. metílico o áster etílico de los ácidos de la fórmula gene­
ral II, forman al calentar con compuestos de la fórmula ge­
neral III, las aminas substituidas correspondientes de la 

fórmula general I.
Como otra forma de realización de este procedimiento 

10. se hace reaccionar por ejemplo un haluro o anhídrido, en
especial un anhídrido mixto con un semiéster de ácido carbó­

nico con un compuesto de la fórmula general III, de preferen­
cia en presencia de un agente ligador de ácido, por ejemplo 
una base orgánica terciaria fuerte, como trietilamina, piri- 

15. dina o s-colidina, que puede utilizarse asimismo como medio 
reaccional en exceso.

Los ásteres aptos para reacción de ácidos de la fór­
mula general II son por ejemplo el áster p-nitro-fenílico 

y el áster cianometílico, que se hacen reaccionar con com- 
20. puestos de la fórmula general III en disolventes orgánicos 

inertes.

Los compuestos citados como productos de partida 
de la fórmula general III se obtienen mediante hidrólisis 
por ejemplo de las imidazolidinas de la fórmula general la, 
que caen bajo la fórmula general I,25.



en la que
m, R„, R^ y R, tienen la significación indicada bajo1 2  4

la fórmula I.
10. Según otro procedimiento se alcanza las materias

de partida de la fórmula general III, al hacer reaccionar 
en medio alcalino, p-(amino-alquil)-bencensulfonamidas substi­
tuidas de la fórmula general IV,

15 H-N-C PL - m 2m

R

SOg-NHp (IV)

en la que
los símbolos m y R^ tienen la significación indicada 

bajo la fórmula I
con N-(2-bromoalquil)-cianoamidas substituidas ÜLit.: E. 
Miller et al.J.am.chem.Soc.62, 2101 (1940)].

20.
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Los compuestos de la fórmula general I, obtenidos 
según la invención, se transforman a continuación en caso 
deseado en sus sales con ácidos inorgánicos así como orgáni­
cos. La preoaración de estas sales se efectúa por ejemplo 
mediante reacción de los compuestos de la fórmula general I 
con la dosis equivalente de un ácido en un disolvente acuosc- 

orgánico u orgánico apropiado, como por ejemplo metanol, eta- 
nol, éter dietílico, cloroformo o cloruro metilánico.

Para la utilización como medicamentos pueden utilizarse 
en lugar de los compuestos libres de la fórmula general I, 

sus sales con ácidos, tolerables farmacéuticamente. Sales de 
adición de ácido apropiados son, por ejemplo, sales con ácido 
clorhídrico, ácido bromhídrico, ácido sulfúrico, ácido fosfó­
rico, ácido metansulfónico, ácido etansulfónico, ácido beta- 
hidroxietansulfónico, ácido acético, ácido láctico, ácido oxá­
lico, ácido succínico, ácido fumárico, ácido maleico, ácido 
mélico, ácido tartárico, ácido cítrico, ácido salicílico, 
ácido fenilacético, ácido mandélico y ácido embónico, así 
como sales con sulfonilureas hipoglucemiantes como por 
ejemplo p-toluensulfonil-butil-urea, p-clorobencensulfonil- 
-propilurea, p-[2-(2-metoxi-5-clorobenzamido)-etil3-fenil 
sulf oni1-ci clohexilur ea.

Las nuevas materias activas se administran de pre­

ferencia peroralmente. Las dosis diarias se encuentran entre 
30 y 300 mg para pacientes adultos con peso normal. For-
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mas unitarias do dosis apropiadas, como grageas, tabletas 
contienen de preferencia de 30 a 300 mg de una materia activa 

según la invención es decir, de 20 a 80% de un compuesto 
de la fórmula general I.

5. Para su preparación se combina la materia activa
por ejemplo con vehículos sólidos, en forma de polvo, como 
lactosa, sacarosa, sorbita, mannita, almidones, como almidón 

de patata, almidón de maíz o amilopectina, además polvo de 
laminaria o polvo de pulpa cítrica; derivados de celulosa o 

10. gelatinas, eventualmente bajo adición de deslizantes, como
estearato magnésico o calcico o polietilenglicoles para for­
mar tabletas o núcleos de gragea. Estos últimos se recubren 
por ejemplo con soluciones de azúcar concentradas que pueden 
contener por ejemplo todavía goma arábiga, talco y/o dióxido 

15. de titanio, o con una laca disuelta en disolventes o mezclas 
de disolventes orgánicos fácilmente volatilizables. A estos 
recubrimientos se puede adicionar colorantes, por ejemplo 
para determinar dosis de materia activa diferentes.

Como otras formas unitarias de dosis orales son 
20. apropiadas las cápsulas partidas de gelatina, asi como cáp­

sulas cerradas, blandas de gelatina y un plastificante, como 
glicerina. Las cápsulas partidas contienen la materia activa 
de preferencia como granulado, por ejemplo en mezcla con ma­
terias de relleno, como almidón de maíz, y/o deslizantes,

25. como talco o estearato magnésico, y eventualmente estabili-



zadores, como metabisulfito sódico (NagSgO^o ácido ascór- 
bico. En las capsulas blandas se disuelve o suspende la ma­
teria activa de preferencia en líquidos apropiados, como 
polietilenglicoles líquidos, en donde puede adicionarse asi­
mismo estabilizadores.

Las prescripciones siguientes aclaran en detalle 
la preparación de tabletas y grageas:

a) 1000 gramos de l-Ep(2-acetamido-etil)-fenil 
sulfonill-2-imino-3-Lbutil-imidazolidina se mezclan con 500 

gramos de lactosa y 270 gramos de almidón de patata, la mez­
cla se humedece con una solución acuosa de 8 ,0  gramos de gela­
tina y se granula por un tamiz. Tras el secado se mezcla
60.0 gramos de almidón de patata, 60,0 gramos de talco, 1 0 ,0  

gramos de estearato magnésico y 2 0 ,0 gramos de anhídrido silí­
cico coloidal y la mezcla se prensa para formar 10 .000 ta­
bletas de 200 mg de peso y 100 mg de contenido de materia 
activa cada una, que en caso deseado pueden estar provistas 
conhendeduras de partición para afinar la dosificación.

b) A partir de 1.000 gramos de l-pE2-(m-metoxi- 
-benzamido)-etil3-fenilsulfonil-2-imino-3-ciclohexil-imida- 
zolidina, 34-5 ,0 gramos de lactosa y la solución acuosa de
6 .0 gramos de gelatina se prepara un granulado, que tras el 
secado se mezcla con 10 ,0 gramos de anhídrido silícico coloi­
dal, 4-0,0 gramos de talco, 40,0 gramos de almidón de patata
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y 5 ,0 gramos áe estearato magnésico y se prensa para formar
10.000 núcleos de grageas. Estos se recubren a continuación 
con jarabe concentrado de 533,0 gramos de sacarosa cristali­
zada, 2 0 ,0 gramos de goma laca, 7 5 ,0 gramos de goma arabiga, 

5 . 250 gramos de talco, 20 gramos de anhídrido silícico coloidal
y 1,5 gramos de colorante y se secan. Las grageas obtenidas 
pesan cada una 240 mg y contienen cada una 100 mg de materia 
activa.

Los ejemplos siguientes aclaran en detalle la pre- 

10. paración de los nuevos compuestos de la fórmula general I
y de los productos intermedios hasta hora no descritos, sin 
embargo no representan de ninguna forma la única manera de 
realización. Las temperaturas se indican en grados Celsius.



EJEMPLO 1

a) 38,1 gramos de diclorhidrato de l-l*p-(2-amino-etil)-fe- 
nilsulfonil3-2-imino-3-n-propil-imidasolidina se disuelven en 

200 cc de agua y la base se libera con 300 cc de lejía de sosa 
2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La solución de cloruro 
metilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gramos 
de trietilamina. Luego se adiciona a gotas a temperatura am­
biente en el termino de 20 minutos la solución de 9 ,3 gramos de 
cloruro de ácido propiónico en 100 oc de cloruro metilénico. 
Después la soluoión se agita durante 1 hora a temperatura am­
biente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces con 
100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con clo­
ruro metilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas dan 
tras el secado con sulfato sódico, filtrado y evaporado, la 1- 

Ep-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-n-propil-imi- 
dazolidina, que recristalisa en acetato de etilo y funde a 127- 

1293.

En forma análoga se obtiene a partir de 38,1 gramos de 
diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3- 

-n-propil-imidazolidina y:

9 ,3 gramos de cloruro propionílico, la l-Ep-(2-propionamido- 
-etll)-fenilsulfonilj-2-imino-3-n-propil-imidazolidina * 1/6
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10 .7 gramos do cloruro n-butirílico, la l-Lp-(2-butiramido-etil)- 
-fenilsulfonilI]-2-i^ino-3-n-propil-imidazolidina * HgO, punto de 

fusión 114-1163,

12.1 gramos de cloruro n-valoroilioo, la l-Ep-(2-valeramido-etil)- 
-fenilsulfonilJ-2-imino-3-n-propil-imidazolidina, punto de fusión

130-1329,

12.1 gramos de cloruro de acido isovalerianico, la l-Ep-(2-iso-
valeramido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-a-propil-imidazolidina, 

punto de fusión 135-1369,

10.5 gramos de cloruro del ácido ciclopropancarboxílico, la 1- 
[̂ p-(2̂ .c iclopropan-carboxamido-etil)-fenilsulfonilJ-2-imino-3-n- 

-propil-imidazolidina, punto de fusión 142-143-,

14.7 gramos de cloruro del acido ciclohexilcarboxilico, la 1-Lp- 
(2-cicloliexil-carboxamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-n-pro- 

pil-imidazolidina, punto de fusión 144-1469,

15 .5 gramos de cloruro o-toluoilico, la l-ip-E2-(2-tolu-metila- 
mido)-etil3-fenilsulfonilJ-2-imino-3-n-propil-imidazolidina, 

punto de fusión 114-1169,

17)5 gramos de cloruro o-clorobenzoilico, la l-Ep-E2-(2-cloro- 
benzamido)-etil3-fenilsulfonil]-2-imino-3-n-propil-imidazolidi- 

na, punto de fusión 145-1469,

21,9 gramos de cloruro o-bromobenzoilico, la l-Ep-[2-(2-bromo-



benzamido)-etil3-fenilsulfoail]-2-imino-3-n-propil-imidazolidi- 

na, punto de fusión 137-13&3,

16,9 gramos de cloruro 2 ,5-dimetilbensoílico, la l-Cp-E2-(2,9- 
dimetilbenzamido)-etil]-fenilsulfonil]-2-imino-3-n-propil-imida- 

zolidina, punto de fusión 117-1139,

14,1 gramos de cloruro del ácido alfa-clorobutírico, la l-[p-(2- 
-alfa-clorobutiramido-etil)-fenilsulfonilJ-2-imino-3-n-propil- 

-imidazolidina, punto de fusión 123-1242,

1 7 .0 gramos de cloruro m-metoxi-benzoílico, la l-Ep-E2-(3-meto- 
xi-benzamido)-ctil3-fenilsulfonil]-2-imino-3-propil-imidazolidi- 

na, punto de fusión 144-1479,

10 ,5  gramos de cloruro 1-metacriloílico, la l-Ep-E2-(l-metacrila- 
mido)-etil3-fonilsulfonil3-2-imino-3-propil-imidazolidina, punto 

de fusión 139-1402,

21.0 gramos de cloruro 2 ,4-diclorobcnzoílico, la l-Ep-E2-(2,4- 
diclorobonzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-propil-imidazo- 

-lidina, punto de fusión 122-1242 ,

b) El material de partida, el diclorohidrato de l-Ep-(2- 
amino-etil)-fenil-sulfonil3-2-imino-3-propil-imidazolidina se 

obtiene según dos procedimientos:

1 ) 3 5 ,2 gramos de l-Ep-(2-acetamido-etil)-fenil-sulfonil3-2-
imino-3-propil-imidazolidina se disuelve en 370 cc de ácido
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clorhídrica 2-n y la solución se hierve a reflejo durante 6 ho­
ras. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad y 
el aceite obtenido se disuelve en alcohol. En caliente se sepa­
ra por cristalización el diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)- 

5. -bencen-sulfonilj-2-iiaino-3-propil)-imidazolidina de punto de
fusión 255-2563.

2) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos de
hidróxido potásico pulverizado, 23,65 gramos de clorhidrato de
p-(2-amino-etil)-fenil-sulfonamida LLit.: E.Miller et al, J. am.

*

10. chem. Soc. 62_, 2101, (1940)3 y 16 gramos de N-(2-cloro-etil)-N-
-propil-cianamida se calienta bajo refrigeración durante < hora 
en baño de aceite de 1103. Tras el enfriado se vierte sobre 
agua. La solución turbia obtenida se regula alcalinamente con 

lejía de sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se ex- 

15. trae tres veces con cloruro metilénico; las fases orgánicas se
secan sobre sulfato sódico, se filtra y concentra. EL aceite ob­
tenido (base libre) se disuelve en alcohol y se regula en forma 
acida con ácido clorhídrico alcohólico saturado. Mediante re­

frigeración y dilución eventual con éter precipita el diclorhi- 
20. drato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-propil-

-imidazolidina de punto de fusión 255-2563.

EJEMPLO 2

38,1 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fe-
nilsulfonilj-2-imino-3-isopropil-imidazolidina se disuelven en



200 cc de agua y la base se libera coa 300 cc de lejía de sosa 
2-n. Se extrae cea cloruro metilénico. La solución de cloruro 
metilénico secada coa sulfato sódico se trata coa 50,5 gramos 
de trietilamina. Luego se adiciona a gotas a temperatura am­
biente la solución de 7,9 gramos de cloruro acetílico en 100 cc 
de cloruro metilénico en el término de 20 minutos. Después que 

la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura ambiente, 

se lava con 200 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces con 100 cc 
de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con cloruro 
metilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas don tras 
el secado con sulfate sódico, filtración y concentrado, la 1-íp- 
-(2-acetamido-etil)-fcnilsulfonil]-2-imino-3-isopropil-imida30- 
lidina, que recristaliza en acetato de etilo y funde a 133-135-.

EJEMPLO 3

38,1 gramos de diclorhidrato de l-Ep(2-amino-etil)-fenil- 
sulfonil]-2-imino-3-isopropil-imidazolidina so disuelve en 200 

cc de agua y la base se libera con 300 cc de lejía de sosa 2-n. 
Se extrae con cloruro metilénico. La solución do cloruro meti- 
lénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gramos de 
trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el término de 20 mi­
nutos y a temperatura ambiente la solución de 9 ,3 gramos de clo­
ruro de ácido propiónico en 100 cc de cloruro metilénico. Des­

pués que la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura 
ambiente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces 
con 100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con



cloruro metilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas 
dan tras el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, 
la l-Lp-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-isopro- 
pil-imidazolidina, que recristalizada en acetato de etilo funde 
a 111-1128.

EJEMPLO 4

a) 38,1 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fc- 
nilsulfonilH-2-imino-3-isopropil-imidazolidina se disuelven en 
200 oc de agua y la "base se libera con 300 cc de lejía de sosa 
2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La solución de cloruro 
metilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gramos 
de trietilamina. Luego se adiciona a gotas a temperatura ambien­
te y en ol termino de 20 minutos, la solución de 10,7 gramos de 
cloruro de ácido butírico en 100 cc de cloruro metilénico. Des­
pués que la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura 
ambiente, so lava con 100 oc de lejía de sosa 2-n y dos veces 
con 100 co de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con 
cloruro metilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas 
dan tras el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, 
la l-Lp-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-isopropil- 
-imidazolidina, que recristalizada en acetato de etilo, funde a 
139-1408.

En forma análoga se obtiene a partir de 38,1 gramos do

diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-



-isopropil-imidalidina y:

1 0 ,7  gramos de cloruro butirílico, la l-Lp-(2-butiramido-etil)- 

-fenilsulfonil]-2-imino-3-isopropil-imidazolidina, punto de fu­

sión 139-1403;

12,1 gramos de cloruro del ácido n-valeriánico, la l-íp-(2-vale- 
ramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-isopropil-imidazolidina, 

punto de fusión 123-124S;

10 .5 gramos de cloruro del ácido ciclopancarboxílico, la 1-Ep- 
-(2-ciolopropan-ca3?boxamido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-iso- 
propil-imidazolidina, punto de fusión 114-1163;

15.5 gramos de cloruro de o-toluoilo, la l-Lp-E2-(2-toluamido- 
-etil)-fenil-sulfonilü-2-imino-3-isopropil-imidazolidina, pun­

to de fusión 132-1343;

17.5 gramos de cloruro o-clorobenzoílico, la l-Ep-L2-(2-cloro- 
benzamido)-etil]-fenilsulfonil3-2-imino-3-isopropil-imidazoli- 
dina, punto de fusión 132-1343;

10 .5 gramos de cloruro 1-motacriloílico, la l-Ep-E2-(l-metacril- 
-amido)-ctil^-fenilsulfonil3-2-imino-3-isopropil-imidazolidina * 

1 HgO, punto de fusión 106-1073;

b) El material de partida, el diclorhidrato de l-Lp-(2-ami- 
no-otil)-fenilsulfonil]+2-imino-3-isopropil-imidazolidina so ob­
tiene según dos procedimientos:
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1) 35 ,2 gramos de l-Ep-(ocetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino- 
-3-isopropil-imidazolina se disuelven en 370 oc de ácido clorhí­
drico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 horas. La 
solución se concentra luego en vacío hasta sequedad y el aceite 
obtenido se disuelve en alcohol. En frío se separa por crista­

lización el diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-ctil)-íenilsulfonil3- 
-2dmino-3-isopropil-imidazolidina de punto de fusión 249-2503.

2) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos de 
hidróxido potásico pulverizado, 23 ,65 gramos de clorhidrato de 
p-(2-amino-etil)-fenilsulfonamida ÍLit.: E. Miller et al, J. am. 
ohem. Soc. 62̂ , 2101, (1940)3 y 16 gramos de N-(2-cloro-etil)-N- 
-isopropil-cianamida se calienta bajo refrigeración durante 1 hor: 
en baño de aceite de 1103. Tras el enfriado se vierte sobre agua. 
La solución turbia obtenida se regula alcalinamente con lejía de 

sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se extrae tres 
veces con cloruro metilónico; las fases orgánicas se secan sobre 
sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite obtenido (base 
libre) se disuelve en alcohol y se regula en forma acida con áci­

do clorhídrico alcohólico saturado. Mediante refrigeración y 
eventual dilución con éter precipita el diclorhidrato de 1-íp- 
-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-isopropil-imidazolidina 
de punto de fusión 249-2503.

EJEMPLO 5

a) 39,7 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fe-



nilsulfonil]-2-imino-3*4)util-imidasolidina se disuelven en 200
ce de agua y la base se libera con 300 oc de lejía de sosa 2-n. 
Se extrae con cloruro metilónico. La solución de cloruro meti­
lónico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gramos de 
trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el termino de 20 

minutos y a temperatura ambiente la solución do 7 ,9  gramos de 
cloruro acetílico en 100 cc de cloruro metilónico. Después que 
la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura ambiente 
se lava con 100 oc de lejía de sosa 2-n y dos veces con 100 cc 
de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con cloruro 
metilónico. Las fases de cloruro metilónico reunidas dan tras 
el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, la 1-Ep- 
-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidi- 
na, que recristalizada en acetato etílico funde a 130-131°*

En forma análoga se obtiene a partir de 39,7 gramos de 
diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3- 
-butil-imidazolidina y :

10 ,7  gramos de cloruro butirílico, la l-Ep-(2-butiramido-etil)- 
-fenil-sulfonil]-2-imino-3-'butil-imidazolidina, punto de fusión 

123-124S;

13,0 gramos de cloruro 2-metil-butirílico, la l-Ep-E2-(alfa-me- 
til-butiramido)-etll3-fenilsulfonil3-2-imlno-3-butil-imidazoli- 

dina, punto de fusión 114-1163;
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13yO gramos de cloruro del ácido valeriánico, la l-Qp-(2-valera- 
mido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-imidazolidina, punto 
de fusión 1303 ;

13.0 gramos de cloruro del ácido isovaleriánico, la l-Ep-(2-iso-
5- valeramido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-imidazolidina,

punto de fusión 130-130,5^;

14,5 gramos de cloruro caproílico, la l-Ep-(2-capronamido-etil)- 
-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-imidazolidina, punto de fusión 
129-1303 ;

10. 17,5 gramos de cloruro del ácido caprílico, la l-Ep-(2-octanami-
do-etil)-fenil-sulfonilj-2-imino-3-butil-imidazolidina, punto de 

fusión 130-1313;

18 ,9 gramos de cloruro o-cloro-benzoílico, la l-Ep-E2+(2-cloro- 
benzamido)-etilj-fenilsulfonilj-2-imino-3-n-butil-imidazolidina,

15. punto de fusión 155-1573;

17.1 gramos de cloruro o-metoxibenzoílico, la l-Ep-E2-(2-metoxi- 
benzamido-etilj-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-imidazolidina, 
punto de fusión 145-1463;

18,8 gramos de cloruro p-clorofenil-acetílico, la l-Lp-(2-[2-(4- 
2 0. -clorofenil)-acetamido3-^etil-fenilsulfonil3-2-imino-3-4)util-imi-

dazolidina, punto de fusión 163-1643;

19,7 gramos de cloruro 2-fenil-butirílico, la l-íp-í2-(2-fenil-
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-butiramido)-etilj-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina, 

punto de fusión 127-1282*

12,5 gramos de cloruro 1-etil-propionílico, la l-Lp-E2-( 1 -etil- 
-propionamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino^3-butil-imidasolidi-

5 . na, punto de fusión 125-1262 ;

9 ,2 gramos de cloruro acriloílico, la l-Ep-(2-acrilamido-etil)- 
-fenil-sulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina, punto de fusión 

153-1542;

22,1 gramos de cloruro 2-metoxi-5-cloro-benzoílico, la 1-Lp-L2- 
10. -(2-metoxi-5-cloro-benzamido)-etil]-fenilsulfonil3-2-imino-3-bu-

til-imidazolidina, punto de fusión 94-972;

18,0 gramos de cloruro 3-metoxi-benzoílico, la l-Ep-E2-(3-metoxi- 
-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina, 

punto de fusión 139-1412;

15. 16,5 gramos de cloruro del ácido l-metil-3-ciclohexencarboxílico,
la l-Ep-E2-(1-metil-3-oiclohexencarboxamido)-etilj-fenilsulfonilj 
-2*-imino-3-butil-imidazolidina, punto de fusión 149-1502 ;

la l-Ep-E2-(3!4-dimetoxi-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino- 

-3-4)Util-imidazolidina, punto de fusión 169-1702;

20. b) El material de partida, el diclorhidrato de l-Lp-(2-ami-
no-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina se obtie­

ne según dos procedimientos:



1) 36,65 gramos do l-Ep-(2-acetamido-etil)-fcnilsulfonilj-2-imi- 
no-3-butil-imidazolidina se disuelven en 370 co de ácido clorhí­
drico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 horas. La 
solución se concentra en vacío hasta sequedad y el aceite obte­
nido se disuelve en alcohol. En frío se separa por cristaliza­
ción el diclorhidrato de l-íp-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2- 
-imino-3-butil-imidazolidina de punto de fusión 231-2333.

2) Una mezcla de 100 co de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos de 
hidróxido potásico pulverizado, 23,65 gramos de clorhidrato de 
p-(2-amino-etil)-bencensulfonamida [Lit.: E. Miller et al, J. am. 
chem. Soc. 62, 2101. (1940)3 y 16 gramos de N-(2-cloro-etil)-N- 
-butil-cianamida se oalienta bajo agitación durante 1 hora en 
baño de aceite de 1103. Tras el enfriado se vierte sobre agua.
La solución turbia obtenida se regula alcalinamente con lejía de 
sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se extrae tres 

veces con cloruro metilónico; las fases orgánicas se secan sobre 
sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite obtenido (base 
libre) se disuelve en alcohol y se regula en forma ácida con áci­
do clorhídrico alcohólico saturado. Mediante enfriado y dilu­
ción eventual con éter precipita el diclorhidrato de l-Ep-(2-ami- 
no-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina, de punto 

de fusión 231-2339.

EJEMPLO 6

41,5 gramos de monohidrato del diclorhidrato de l-[p-(2-
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-amino-ctil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-isobutil-imidazolidina se 

disuelveh en 200 oc de agua y la base se libera con 300 ce de 
lejía de sosa 2-n. Se extrae con cloruro metilónico. La solu­
ción de cloruro metilónico secada con sulfato sódico se trata 

5. con 50,5 gramos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en 
el término de 20 minutos y a temperatura ambiente, la solución 
de 10 gramos de cloruro de ácido propiónico en 100 cc de cloru­
ro metilónico* Después que la solución se ha agitado durante 1 
hora a temperatura ambiente se lava con 100 cc de lejía de sosa 

10. 2-n y dos veces con 100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen
dos veces con cloruro metilónico. Las fases de cloruro metiló- 
nico reunidas dan tras el secado con sulfato sódico, filtrado y 
concentrado, la l-Lp-(2-propionamido-etil)-fenil-sulfonil]-2-imi- 
no-3-isobutil-imidazolidina, que recristalizada en acetato etí- 

15. lico, funde a 140-1423.

En forma análoga se obtiene a partir de 41,5 gramos de 
monohidrato de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfo- 
nil3-2-imino-3-isobutil-imidazolidina, y :

11,7 gramos de cloruro de ácido butírico, la l-Ep-(2-butiramido- 
20. -etil)-fenil-sulíonil3-2-imino-3-isobutil-imidasolidina, punto

de fusión 138-1393 ;

13,0 gramos de cloruro de ácido valeriánico, la l-Ep-(2-valera- 
mido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-isobutil-imidazolidina, pun­

to de fusión 137-1403;



1 3 .0 gramos de cloruro del ácido isovaleriánico, la l-Ep-(2-iso-
valeramido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-isobutil-imidazolidina,

punto de fusión 150-1523;

13 .0 gramos de cloruro pivaloilico, la l-Ep-(2-pivalamido-etil)- 
-fenil-sulfonil]-2-imino-3-isobutil-imidazolidina, punto de fu­

sión 165-167-!

14.4 gramos de cloruro haxonoílico, la l-Ep-(2-hexanamido-etil)- 
-fenil-sulfonil]-2-imino-3-isobutil-imidazolidina, punto de fu­
sión 139-1403;

10.5 gramos de cloruro del ácido ciclopropan-carboxílico, la 1- 
-Ep-(2-ciclopropan-carboxamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3- 
-isobutil-imidazolidina, punto de fusión 163-1643;

15 .6 gramos de cloruro del ácido ciclohexan-carboxílico, la 1- 
-Ep-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenil-sulfonilj-2-imino-3- 
-isobutil-imidazolidina, punto de fusión 175-1773;

16.7 gramos de cloruro o-toluoílico, la l-Ep-(2-toluamido-etil)- 
-fenil-sulfonilj-2-imino-3-isobutil-imidazolidina, punto de fu­
sión 138-1403 ;

18,4 gramos de cloruro o-metoxi-benzoílico, la l-íp-í2-(2-meto- 
xi-benzamido)-etil]-fenilsulfonil3-2-imino-3-isobutil-imidazoli- 
dina, punto de fusión 110-1113;

22,3 gramos de cloruro 2-metoxi-5-cloro-benzoílico, la l-Lp-[2-
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-(metoxi-5-cloro-benzamido)-etil]-fenilsulfonil3-2-imino-3-iso-

butil-imidazolidina, punto de fusión 117-119-S

18.3 gramos de cloruro 3,4-dimetil-benzoílico, la l-Ep-E2-(3,4-
-dimetil-benzamido)-etil3-fenilsulfonil]-2-imino-3-isobutil-imi-

5. dazolidina, punto de fusión 153,5-1609;

2 3 ,7  gramos de cloruro o-bromo-benzoílico, la l-Ep-E2-(2-4iromo- 
benzamido)-etil3-fenilsulfonilj-2-imino-3-isobutil-imidazolidi- 

na, punto de fusión 158-1609 ;

20 .4 gramos de cloruro p-clorofenil-acetílico, la l-Ep*-E2-(4-clo-
10. rof enil-aoetamido )-etil3-fenilsulfonil]-2-imino-3-isobutil-imida-

zolidlna, punto de fusión 175-1769;

22.4 gramos de cloruro 2,4-dicloro-benzoílico, la l-üp-[2-(2,4- 
-dicloro-benzamido)-etilj-fenilsulfonil3-2-imino-3-isobutil-imi- 

dazolidina, punto de fusión 102,5-1049;

15. 10,2 gramos de anhídrido acético, la l-íp-(2-acetamido-etil)-fe-
nilsulfonil3-2-imino-3-isobutil-imidazolidina, punto de fusión 

149-1519;

a) El material de partida, el monohidrato de diclorhidrato 
de l-Lp-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-isobutil-imida- 

20. zolidina se prepara según dos procedimientos:

1) 36,65 gramos de l-[p-(2-aoetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imi- 
no-3-isobutil-imidazolidina se disuelven en 370 cc de ácido olor-
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hídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 horas.
La solución se concentra en vacío hasta sequedad y el aceite ob­

tenido se disuelve en alcohol. En frío se separa por cristaliza­
ción el monohidrato de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-ben- 

5 . censuifonil3-2-imino-3-isobutil-imidazolidina de punto de fusión
151- 1522.

2) Una mezcla de 100 cc de sulíóxido dimetílico, 11,2 gramos de 

hidróxido potásico pulverizado, 23,65 gramos de clorhidrato de 
p-(2-amino-etil)-bencen-sulfonamida ÍLit.: E. Hiller et al, J.

10. am. chem. soc. 62̂ . 2101, (1940)3 y 20 ,5 gramos de N-(2-^bromoetil)-
-N-isobutil-oianamida se calienta bajo agitación durante 1 hora 
en baño de aceite de 1102. Tras el enfriado se vierte sobre 
agua. La solución turbia obtenida se regula alcalinamente con 
lejía de sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se ex- 

15. trae tres veces con cloruro metilénico; las fases orgánicas se
secan sobre sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite 
obtenido (base libre) se disuelve en alcohol y se regula en for­
ma áoida con ácido clorhídrico alcohólico saturado. Mediante 
enfriado y dilución eventual con éter precipita el monohidrato 

2 0. de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino- 
-3-isobutil-imidazolidina, de punto de fusión 151-1522.

EJEMPLO 7

39 ,7  gramos de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-eti3)-fe- 
nilsulfonil3-2-imino-3-butilo seoundario-imidazolidina se disuel-
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ven en 200 cc de agua y la base se libera con 300 ce de lejía de 

sosa 2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La solución de clo­
ruro metilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gra­
mos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el término de 

5. 20 minutos y a temperatura ambiente la solución de 12 ,9 gramos
de cloruro de ácido valeriánico en 100 cc de cloruro metilénico. 
Después que la solución se ha agitado durante 1 hora a tempera­
tura ambiente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos ve­

ces oon 100 oc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces 
10. con cloruro metilénico. Las fases de cloruro metilénico reuni­

das dan tras el secado oon sulfato sódico, filtrado y concentra­
do, el hemihidrato de*l-Ep-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonilj-2- 

-imino-3-butilo-secundario-imidazolidina, que recristalizado en 
acetato etílico funde a 111-113^.

15. En forma análoga se obtiene a partir de 39,7 gramos de
diclorhidrato de l-Ep-(2-aminoetil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-bu- 

tilo secundario-imidazolidina, y :

7 ,9  gramos de cloruro acetílico, la l-Lp-(2-acetamido-etil)-fe- 
nil-sulfonil3-2-imino-3-butilo secundario-imidazolidina, punto 

20. de fusión 106-1089 ;

9 ,2  gramos de oloruro propionílico, la l-íp-(2-propionamido-etil)- 
-fenilsulfonil3-2-imino-3-butilo secundario-imidazolidina.



11 gramos de cloruro butirílico, la l-Lp-(2-butiramido-etil)-fe- 

nil-sulfonilj-2-imino-3-butilo secundario-imidazolidina.

17.2 gramos de cloruro ciclohexil-acetílico, la l-íp-(2-ciclohe- 
xil-ace tamido-e til )-fenilsulfonil3-2-imino-3-bu tilo secundário- 

-imidazolidina, punto de fusión 111-113a.

18,5 gramos de cloruro p-etoxibenzoílico, la l-Ep-L2-(4-etoxiben- 
zamido)-etil]-fenilsulfonil3-2-imino-3-butilo secundario-imida- 
zolidina, punto de fusión 148-149,5-;

16,9 gramos de cloruro 2 ,4-dimetilbenzoílico, la l-Ep-L2-(2,4- 
-dimetil-benzamido)-etil]-fenilsulfonilj-2-imino-3-butilo secun- 
dario-imidazolidina, punto de fusión 120-1229*

22.8 gramos de cloruro del ácido 3-metil-0-acetil-salicílico, 
la l-Mp-t¡2-(3-metil-salicilaaído)-etil3-fenilsulfonilj-2-imino- 

-3-butilo secundario-imidazolidina, punto de fusión 203,5-205°;

24 .2 gramos de cloruro 2-metoxi-5-tercibutil-benzoílico, la 1- 
-Lp-E2-(2-metoxi-5-tercibutil-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3- 
-2-imino-3-butilo secundario-imidazolidina, punto de fusión 106- 
1089;

14.8 gramos de cloruro benzoílico, la l-Lp-(2-benzamido-etil)- 
-fenil-sulfonil]-2-imino-3-butilo secundario-imidazolidina, pun­

to de fusión 133-1353;



b) El material de partida, el diclorhidrato de l-íp-(2-ami- 

no-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butilo secundario-imidazolidina, 
se obtiene según dos procedimientos:

1) 36,6 gramos de l-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imi- 
no-3-butilo secundario-imidazolidina se disuelve en 370 cc de 
ácido clorhídrico 2-n y la soluoión se hierve a reflujo durante 
6 horas. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad 
y el aceite obtenido se disuelve en alcohol. En frío so separa 
por cristalización el diolorhidrato de l-íp-(2-amino-eti3 )-fenil- 
sulfonil3-2-imino-3-butilo secundario-imidazolidina, de punto de 
fusión 2503 (descomposición).

2) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos de 
hidróxido potásico pulverizado, 23,65 gramos de clorhidrato de 
p-(2-amino-etil)-bencen-suÍfonamida Ehit.: E. Miller et al, J.

am. chem. Soc. 2101, (1940)3 y 20,5 gramos de N-(2bromo-etil)- 
-N-butilo secundario-cianamida se calienta bajo agitación duran­
te 1 hora en baño de aceite de 1103. Tras el enfriado se vierte 

sobre agua. La solución turbia obtenida se regula alcalinamente 
con lejía de sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se 
extrae tres veces con cloruro metilénico; las fases orgánicas se 
secan sobre sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite ob­
tenido (base libre) se disuelve en alcohol y se regula en forma 
áoida con ácido clorhídrico alcohólico saturado. Mediante en­
friado y dilución eventual con éter precipita el diclorhidrato 
de l-Lp-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butilo secunda-
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rio-imidazolidina, de punto de fusión 2503 (descomposición). 

EJEMPLO 8

41,5 gramos de monohidrato de l-íp-(2-amino-etil)-fenil- 

sulfoniñj-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina se disuelven en 200 

5. cc de agua y la base se libera con 300 cc de lejía de sosa 2-n.

Se extrae con cloruro metilénico. La solución de Cloruro meti- 

lénico seoada con sulfato sódico se trata con 50,5 gramos de 
trietilamlna. Luego se adiciona a gotas en el término de 20 mi­

nutos y a temperatura ambiente la solución de 7 ,9 gramos de clo- 
10. ruro acetílico en 100 cc de cloruro metilénico. Después que la

solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura ambiente, se 
lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces con 100 cc de 
agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con cloruro meti­
lénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas dan tras el 

15. secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, la l-Ep-(2-

-acetamido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-tercibutil-imidazoli- 
dina, que recristalizada en acetato etílico, funde a 127-1293.

EJEMPLO 9

a) 41,5 gramos de monohidrato de diclorhidrato de l-íp-(2- 
2 0. -amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina 

se disuelven en 200 cc de agua y la base se libera con 300 cc 
de lejía de sosa 2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La so- 
luoión de cloruro metilénico secada con sulfato sódico se trata
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con 50,5 gramos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en 
el término de 20 minutos y a temperatura ambiente la solución 
de 13 gramos de cloruro de ácido isovaleriánico en 100 cc de clo­
ruro metilénico. Después que la solución se ha agitado durante 

5 . 1 hora a temperatura ambiente, se lava con 100 cc de lejía de
sosa 2-n y dos veces con 100 cc de agua. Las fases acuosas se 
extraen dos veces con cloruro metilénico. Las fases de cloruro 
metilénico reunidas dan tras el secado con sulfato sódico, fil­
trado y concentrado, la l-Ep-(2-isovaleramido-etil-fenilsulfo- 

10. nil3-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina, que recristalizada en
acetato etílico funde a 152-1543.

En forma análoga se obtiene a partir de 41,5 gramos de 
monohidrato de diolorhidrato de l-íp(2-amino-etil)-fenilsulfo- 
nilj-2-lmino-3-tercibutil-imidazolidina y :

15. 13,0 gramos de cloruro pivaloílico, la l-Ep-(2-pivalamido-etil)-
-fenilsulfonilJ-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina, punto de fu­
sión 140-1423 ;

13,7 gramos de cloruro 2-cloropropionílico, la l-]*p-E2-(2-cloro-
propionamido)-etil]-fenilsulfonilj-2-imino-3-tercibutil-imidazo-

2 0. lidina, punto de fusión 151-1533?

punto de fusión 142-1443;

15,2 gramos de cloruro 2-clorobutirílico, la l-Ep-E2-(2-clorobu-
tiramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina,



15.8 gramos de cloruro del ácido ciclohexan-oarboxílico, la 1- 
-Lp-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenilsulfonilH-2-lmino-3- 
-tercibutil-imidazolidina, punió de fusión 176-1789 ;

22.5 gramos de cloruro alfa,alfa,alfa-trifluor-m-toluoílico, la 
l-Ep-(2-alfa,alfa,alfa-trifluor-m-toluamido-etil)-fenilsulfonil] 
-2-imino-3-teroibutil-imidazolidina, punto de fusión 172-173-;

16.6 gramos de cloruro o-toluoílico, la l-[p-[2-(2-toluamido)- 
-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina, punto 
de fusión 160-161S;

18.9 gramos de cloruro o-clorobenzoílioo, la l-Ep-E2-(2-cloroben- 
zamido)-etilj-fenilsulfonil3-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina,

punto de fusión 152-1549;

22.1 gramos de cloruro 2-metoxi-5-cloro-benzoílico, la 1-Ep-E2- 
-(2-metoxi-5*-cloroben3amido)-etil3-fenilsulfonil]t-2-imino-3-ter- 
oibutil-imidazolidina, punto de fusión 124-1269;

2 2 .6 gramos de cloruro 3 ,4-diclorobenzoílico, la l-tp-E2-(3,4- 
-diclorobenzamido)-etilj-fenilsulfonilj-2-imino-3-tercibutil- 
-imidazolidina, punto de fusión 168-1709;

24 ,5  gramos de cloruro 3 ,4 ,5-trimetoxibenzoílico, la l-tp-E2- 
*-(3y4,5-trimetoxibenzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-ter- 
cibutil-imidazolidina, punto de fusión 130-1329;

18.2 gramos de cloruro 2 ,5-dimetilbenzoílico, la l-Ep-[2-(2 ,5-
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-dimetil-q)enzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-tercibutil- 

—imidazolidina, panto de fusión 152—154-$

11,6 gramos de cloruro butirílico, la l-Ep-(2-butiramido-etil)- 
-fenilsulfonil3-2-amino-3-tercibutil-imidazolidina, punto de fu-

5. sión 148-149S;

18,0 gramos de cloruro 2-metoxi-benzoílico, la l-Ep-E2-(2-meto- 
xi-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-tercibutil-imidazo- 

lidina, punto de fusión 131-131,5°;

b) El material de partida, el mcaohidrato de diclorhidrato 
10. de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-tercibutj1-imi-

dazolidina se obtiene según dos procedimientos:

1) 36,65 gramos de l-Lp-(2-acetamino-etil)-fenilsulfonil3-2- 
-imino-3-tereibu til-imida zolidina se disuelven en 370 cc de áci­

do clorhídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 

1$. horas. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad
y el aceite obtenido se disuelve en alcohol. En frío se separa 
por cristalización el menohidrato de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
-amino-etil)-b ene e nsulfonil]-2-imino-3-tere ibu til-imidazolidina 
de punto de fusión 232-2349.

2 0. 2) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos
de hidróxido potásico pulverizado, 23 ,65 gramos de clorhidrato 
de p-(2-amino-etil)-fenilsulnamida ÍLit.: E. Hiller et al, J. 
am. chem. Soc. 62, 2101, (1940)3 y 16 gramos de N-(2-cloro-etil)-



-N-tercibutil-cianamida se calienta bajo agitación durante 1 ho­
ra en baño de aceite do 1103. - Tras el enfriado se vierte sobre 
agua. La solución turbia obtenida se regula alcalinamente con 
lejía de sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se ex­

trae tres veocs con cloruro metilénico? las fases orgánicas se 
secan sobre sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite 
obtenido (base libre) se disuelve en alcohol y se regula en for­
ma acida con ácido clorhídrico alcohólico saturado. Mediante 
enfriamiento y dilución eventual con éter precipita el monohidra- 
to de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imi- 
no-3-tercibutil-imidazolidina de punto de fusión 232-234-3 .

EJEMPLO 10

40,9 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fe- 
nilsulfonilj-2-imino-3-ciclopentil-imidazolidina se disuelven 

en 200 cc de agua y la base se libera con 300 cc de lejía de so­
sa 2-n. Be extrae con cloruro metilónico. La solución de clo­
ruro metilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gra­
mos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el término 
de 20 minutos y a temperatura ambiente la solución de 13 ,0 gra­
mos de cloruro n-valerílico en 100 cc de cloruro metilénico. 
Después que la solución se ha agitado durante 1 hora a tempera­
tura ambiente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos ve­
ces con 100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces 
con cloruro metilónico. Las fases de cloruro metilénico reuni­
das dan tras el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado,
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la l-Cp-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclopentil-

-imidazolidlna, que recristalizada en acetona funde a 132-1349.

En forma análoga se obtiene a partir de 40,9 gramos de 
diolorhidrato de l-[p-(amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-ci- 

5. olopentil-imidazolidina y :

11 gramos de cloruro butirílico, la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fe-
nil-sulfonil3-2-imino-3-ciclopentil-imidazolidina,

14.5 gramos de cloruro n-hexanoílioo, la l-Ep-(2-hexanamido-atil)
10. -fenil-sulfonil3-2-imino-3-ciclopentil-imidazolidina, punto de

fusión 118-1199;

15,8 gramos de cloruro del ácido ciclohexan-oarboxílico, la 1- 
-[p-(2-ciclohexan-carboxatnido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ci- 
clopentil-imidazolidina, punto de fusión 178-1799;

15. 8,1 gramos de cloruro acetílico, la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fe-
nil-sulfonil]-2-imino-3-oiclopentil-imidazolidina, punto de fu­

sión 151-1523;

18.5 gramos de cloruro 2-clorobenzoílico, la l-Ep-L2-(2-cloro- 
-benzamido)-etil]-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclopentil-imidazo-

20. lidina, punto de fusión 187-190,59;

22 .5 gramos de cloruro 2 ,4-diclorobenzoilico, la l-Ep-E2-(2,4-
-diclorobenzamido)-etil3-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciolopentil-
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-imidazolidina, punto de fusión 151,5-153-;

16,5 gramos de ácido 1 -met il-3-c ic1oh exan-carb ox í 1 i c o, la 1-Ep-
-E2-(1-metil-3-ciclohexancarboxamido)-etil]-fenilsulfonilj-2-imi- 

no-3-ciclopentil-imidazolidina, punto de fusión 129-1313$

5. la l-Lp-[2-(1-metil-ciclohexancarboxamido)-etilj-fenilsulfonilj-

-2-imino-3-oiclopentil-imidazolidina, punto de fusión 130-131°;

la l-Lp-E2-(3-metoxi-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino<-3- 
-ciclopentil-imidazolidina, punto de fusión 146,5-1483$

la l-Ep-E2-(3,4-dimetoxi-benzamido)-etilj-fenilsulfonilD-2-imino- 

10. -3-ciolopentil-imidazolidina, punto de fusión 180-1823;

b) SI material de partida, el diclorhidrato de l-Ep-(2-ami- 
no-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclopentil-imidazolidina se 

obtiene según dos procedimientos:

1) 37*8 gramos de l-Ep-(2-acetamiho-etil)-fenilsulfonilj-2-imi-
15. no-3-ciclopentil-imidazolidina se disuelven en 370 cc de ácido

clorhídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 ho­
ras. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad y 
el aceite obtenido se disuelve en aloohol. En frío se separa 
por cristalización el diclorhidrato de l-íp-(2-amino-etil)-ben- 

2 0. cen-sulfonilH-2-imino-3-ciclopentil-imidazolidina de punto de

fusión 2708.

2) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos de
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hidróxido potásico pulverizado, 23,65 gramos de.clorhidrato de 
p-(2-amino-etil)-fenilsulfonamida ÍLit.: E. Miller et al., J. am. 
chem. Soc. 62, 2101, (1940)3 y 17,2 gramos de N-(2-cloro-etil)- 
-Nrciolopentil-cianamida se calienta bajo agitación durante 1 

5. hora en baño do aceite de 1103. Tras el enfriado se vierte so­
bre agua. La solución turbia obtenida se regula alcalinamente 
con lejía de sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y 
se extrae tres veces con cloruro metilenico; las fases orgáni­
cas se secan sobre sulfato sódico, se filtra y concentra. El 

10. aceite obtenido (base libre) se disuelve en alcohol y se regula
en forma acida con ácido clorhídrico alcaholico saturado. Median­
te enfriamiento y dilución eventual con éter precipita el diclor­
hidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclopen- 
til-imidasolidina de punto de fusión 2703 (descomposición).

15. EJEMPLO 11

a) 42 ,3 gramos de diclorhidrato de l-Lp-(2-amino-etil)-fe- 
nilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina se disuelven en 

200 cc de agua y la base so libera con 300 cc de lejía de sosa 
2-n. Se extrae con cloruro metilenico. La solución de cloruro 

20. metilenico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gramos de 
trietilamlna. Luego se adioiona a gotas en el termino de 20 mi­
nutos y a temperatura ambiente la solución de 9,3 gramos de clo­
ruro de ácido propiónico en 100 cc de cloruro metilenico. Des­
pués que la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura 
ambiente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces*25.



- 43 -

con 100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con 
cloruro metilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas 
dan tras el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, 
el semihidrato de l-íp-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonilj-2- 

5 . -imino-3-ciclohexil-imidazolidina, que recristalizado en aceta­

to etílico funde a 110-1122.

En forma análoga se obtiene a partir de 42,3 gramos de 
diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3- 
-oiclohexil-imidazolidina y :

10. 8 ,0  gramos de cloruro acetílico, la l-Ep-(2-acetamido-etil)-íe-
nilsulfonil]-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, punto de fusión 

181-1839 ;

10)7 gramos de cloruro butirílico, el hemihidrato de l-Ep-(2-
-butiramido-etil)-fenil-sulfonil]-2-imino-3-ciclohexil-imidazo-

15. lidina, punto de fusión 143-1449;

12.1 gramos de cloruro valerílico, la l-Ep-(2-valeramido-etil)- 
-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, punto de fu­

sión 154-1559 ;

12.1 gramos de cloruro isovalerílico, la l-Ep-(2-isovaleramido-
20. -et.il )-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, punto

de fusión 180-1812;

10,5 gramos de cloruro del ácido ciclopropan-carboxílico, la 
l-Ep-(2-ciolopropan-carboxamidoetil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-
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-ciclohexil-imidazolidina, punto de fusión 172-173-;

18.4 gramos de cloruro 3-ciclohexil-propionílico, la l-Ep-[,2-(3- 
-ciclohexil-propionamido)-etil3-fenilsulfonilJ-2-imino-3-ciclo- 

hexil-imidazolidina, punto de fusión 168-1699;

5 . 17,5 gramos de cloruro de ácido cinámico, la l-Ep-(2-cinamido-
-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, punto 

de fusión 182-1839;

15.0 gramos de cloruro alfa-clorobutirílico, la l-tp-(2-alfa- 
-clorobutiramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imi-

10. dazolidina, punto de fusión 158-1599;

16.4 gramos de cloruro o-toluílico, la l-Ep-E2-toluamido-etil]- 
-fenilsulfonilü-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, punto de fu­

sión 198-1999 ;

18.5 gramos de cloruro o-clorobenzoílico, la l-Ep-E2-(2-cloro-
15. benzamido)-etilj-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazoli-

dina, punto de fusión 191-1929 ;

18.0 gramos de cloruro o-metoxibenzoílico, la l-Cp-H-(2-metoxi- 
benzamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidi- 

na, punto de fusión 175-1769 ;

2 0. 18,0 gramos de cloruro m-metoxi-benzoílico, la l-íp-t2-(3-meto-
xi-benzamido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclohexil-imidazo- 

lidina, punto de fusión 167-1689;



17,8 gramos do cloruro 2 ,5-dimetilbenzoílico, la l-Ep-E2-(2 ,5-di- 
metil-ben3amido)-etilj-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclohexil-imida- 

zolidina, punto de fusión 186-1873;

19.4 gramos de cloruro p-etoxi-benzoílico, la l-[p-[2-(4-etoxi-
-benzamido)-etilj-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazoli-

dina, punto de fusión 156-157,5°;

2 3 .0 gramos de cloruro o-bromobenzoílico, la l-Ep-E2-(2-bromoben- 
zamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, 

punto de fusión 179-1813;

15.0 gramos de cloruro 2-etil-butirílioo, la l-Ep-E2-(2-etil-bu- 
tiramido)-etil3-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidi- 

na, punto de fusión 169-1703;

17.5 gramos de cloruro 3-ciclohexil-propionílico, la l-Ep-E2-(3-
-ciclohexilpropionamido)-etil]-fenilsulfonilJ-2-imino-3-oiclohe- 

xil-imidazolidina, punto de fusión 168-1693;

18,2 gramos de cloruro p-metoxi-benzoílico, la l-Ep-E2-(4-metoxi-
-benzamido)-etilj-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazoli-

dina, punto de fusión 153-154°;

19.1 gramos de cloruro 2-metiltio-benzoílico, la l-Ep-E2-(2-me-
tiltio-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3—2—imino-3-ciclohexil—imi-

dazolidina, punto de fusión 184-1863;

21.5 gramos de cloruro 3 ,4-dicloro-benzoílico, la l-Ep-E2-(3,4-



-diclorobenzamido)-etilj-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imi-

daaolidina, punto de fusión 227-2289;

2 1 .0 gramos de cloruro 2-metoxi-5-cloro-benzoílico, la 1-Ep-E2-
-(2-metoxi-5-oloro-benzamido)-etilj-fenilsulfonil]-2-imino-3-ci-

clohexil-imidazolidina, punto de fusión 167-1709;

16.5 gramos de cloruro del ácido l-metil-3-ciclohexen-carboxáli­
co, la l-Ep-L2-(l-metil-3-ciclohexen-carboxamido)-etil]-fenilsul- 

fonil]-2-imino-3-oiclohexil-imidazolidina, punto de fusión A S ­

IÓOS;

16.5 gramos de cloruro del ácido 4-metil-3-oic1ohexen-oarb oxili-
co, la l-Ep-E2-(4-metil-3-ciclohexen-carboxamido)-etil]4.fenilsul-

fonil3-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, punto de fusión 200- 

201S;

15.0 gramos de cloruro del ácido ciclohcxancarboxilico, la 1-Ep-
-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclo-

hexil-imidazolidina, de punto de fusión 208-209-!

16,3 gramos de cloruro del ácido 1-me t il -c ic 1ohexan-carb ox ílic o,
la l-Ep-E2-(1-metil-ciclohexan-carboxamido)-ctil3-fenilsulfonilJ-

-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, punto de fusión 162-163^;

la i-[¡p-E2-(3,4-dimetoxi-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-

-3-ciclohexil-imidazolidina, punto de fusión 203-205-;

b) El material de partida, el diclorhidrato de l-Ep-(2-ami-



no-ctil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclohoxil-imidazolidina se 

obtiene según dos procedimientos:

a) 39 ,2 gramos de l-Ep-(2-acetamino-etil)-fenilsulfonil3-2-imi- 
no-3-ciclohexil-imidazolidina se disuelven en 370 co de ácido 
clorhídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 ho­
ras. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad y 

el aceite obtenido se disuelve en alcohol. En frío se separa 
por cristalización el diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fe- 
nilsulfonil3-2-imino-3-ciolohexil-imidazolidina de punto de fu­

sión 247-2509 *

b) Una mezcla de 100 oc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos 
de hidróxido potásico pulverizado, 23,65 gramos de clorhidrato 
de p-(2-amino-etil)-bencensulfonamida ELit.: E. Miller et al,
J. am. chem. Soc. 62̂ , 2101. (1940)J y 23,1 gramos de N-(2-bromo- 
-etil)-N-ciclohexil-cianamida se calienta bajo agitación y duran­
te 1 hora en baño de aceite de 1109, Tras el enfriado se vierte 
sobre agua. La solución turbia obtenida se regula alcalinamente 
con lejía de sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se 
extrae tres veces con cloruro metilónico; las fases orgánicas se 
secan sobre sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite 

obtenido (base libre) se disuelve en alcohol y se regula en for­
ma acida con ácido clorhídrico alcohólico saturado. Mediante en­
friado y dilución eventual con éter precipita el diclorhidrato 
de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-oiclohexil-imi- 
dazolidina de punto de fusión 247-2509.



EJEMPLO 12

a) Análogamente al Ejemplo 11 a) se obtiene a partir de 

4 3 ,7 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(aminoetil)-fenilsulfonil3- 
-2-imino-3-cicloheptil-imida30lidina y 7,5 gramos de cloruro 

acetílioo la l-Ep-(2-acetamidoetil)-ienilsulfonilj-2-imino-3- 
-cicloheptil-imidazolidina, punto de fusión 166-1673;

Del mismo compuesto amino se obtiene a partir de :

11,0 -gramos de cloruro butirílico, la l-Ep-(2-butiramido-etil)- 
-fenilsulfonil3-2-imino-3-oicloheptil-imidazolidina.

12,3 gramos de cloruro valerílico, la l-Ep-(2-valeramido-etil)- 
-fenil-sulfonil3-2-imino-3-ciclohcptil-imidazolidina, punto de 

fusión 145-1473;

18,2 gramos de cloruro 3-metoxibenzoílico, la l-Ep-[2-(3-metoxi-
benzamido)-ctil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-cicloheptil-imidazoli-

dina, punto de fusión 164,53;

17,8 gramos de cloruro 2,4-dimetilbenzoílico, la l-tp-E2-(2,4- 
-dimetil-benzamido)-etil3-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohcptil- 

-imidazolidina, punto de fusión 187-1893;

la l-Ep-E2-(3,4-dimetcxi-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imi-

no-3-cicloheptil-imidazolidina, punto de fusión 208-2103;
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b) El material de partida, el diclorhidrato de l-Ep-(amino- 
-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-ciclohcptil-imidazolidina se pre­
para análogamente a 11 b) a partir de 40,6 gramos de diclorhidra­
to de l-[p-(2-acetamino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-oiclohep- 

5 . til-imidazolidina; panto de fusión 280  ̂ (descomposición).

EJEMPLO 13

a) 41,1 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(3-amino-propil)- 
-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-imidazolidina se disuelven en 
200 oo de agua y la base se libera con 300 oc de lejía de sosa 

10. 2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La solución de cloruro
metilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gramos 

de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el término de 20 
minutos y a temperatura ambiente la solución de 13 gramos de clo­
ruro isovalerílico en 100 cc de cloruro metilénico. Después quo 

15. la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura ambiente
se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces con 100 cc 
de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con cloruro me­

tilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas dan tras el 
secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, la l-Ep-(3- 

2 0. -isovaleramido-propil)-fenil-sulfonilj-2-imino-3-butil-imidazo-

lidina, que recristalizada en acetato etílico funde a 101-103-*

En forma análoga se obtiene a partir de 41,1 gramos de 
l-Ep-(3^mino-propil)-fcnilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazoli- 

dina y : - '



22,0 gramos de cloruro 2-setoxi-5-cloro-1:<enzoílico, la 1-Ep-E3- 

-(2-metoxi-5-clorobensamido )-propil3-f enilsulf onil3-2-imino-3"* 
-butil-imidazolidina, como aceite;

18,2 gramos de oloruro 3 ,5-dimetil-benzoílico, la l-Lp-E3*-(3,5- 
-dimetil-benzamido)-propilj-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-imi- 

dazolidina, punto de fusión 96-100S;

b) El material de partida, el diclorhidrato de l-Ep-(3-ami- 
no-propil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-'butil-imidazolidina se ob­

tiene según dos procedimientos :

a) 3 8 ,0 gramos de l-Ep-(3-acetamino-propil)-fenilsulfonilj-2- 
-imino-3-butil-imidazolidina se disuelven en 370 cc de ácido 

clorhídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 ho­

ras. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad y 
el aceite obtenido se disuelve en alcohol. En frío se separa 
por cristalización el diclorhidrato de l-Ep-(3-amino-propil)- 
-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina como cristales 

muy higroscópicos.

b) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos 
de hidróxido potásico pulverizado, 250 gramos de clorhidrato de 
p-(3-amino-propil)-beneen-sulfonamida [¡Lit.: E. Maller, Angón. 
Chemie 61_, 179, (1949)3 y 16 gramos do N-(2-cloro-etil)-N-butil- 
-cianamida se calienta bajo agitación durante 1 hora en baño de 

aceite de 110°. Tras el enfriado se vierte sobre agua. La so­
lución turbia obtenida se regula álcalinamente con lejía de so-
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sa concentrada, se satura con cloruro sódico y se extrae tres 
veces con cloruro metilénico$ las fases orgánicas se secan so-* 
bre sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite obtenido 
(base libre), se disuelve en alcohol y se regula en forma acida 

5. con ácido clorhídrico alcohólico saturado. Mediante enfriado y
dilución eventual con éter precipita el diclorhidrato de 1-Ep- 
-(3-amino-propil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-imidazolidina 

como cristales muy higroscópicos. - 2

EJEMPLO 14

10. a) 41,1 gramos de diclorhidrato de l-Cp-(3-amino-propil)-
-fenilsulfonil]-2-imino-3-isobutil-imidazolidina se disuelven 

en 200 cc de agua y la baso se libera con 300 cc de lejía de 
sosa 2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La solución de 
cloruro metilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5

15. gramos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el termi­
no de 20 minutos y a temperatura ambiente la solución de 13 gra­
mos de cloruro pivaloílico en 100 cc de cloruro metilénico. Des­
pués que la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura 
ambiente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces

20. con 100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con
cloruro metilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas 
dan tras el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, 
la l-Ep-(3-pivalamido-propil)-fenilsulfonil!]-2-imino-3-isobutil- 
-imidazolidina, que cristalizada en acetato etílico funde a 112- 

1133.
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b) El material de partida, el diolorhidrato de l-Ep(3-ami-
no-propil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-isobutil-imidazolidina se

obtiene según dos procedimientos :

a) 3 8 ,0 gramos de l-Ep-(3-acetamino-propil)-fenilsulfonil3-2-
5. -imino-3-isobutil-imidazolidina se disuelven en 370 cc de ácido

clorhídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 ho­
ras. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad y 

el aceite obtenido, el diclorhidrato de l-Ep-(3-amino-propil)- 
-fenilsulfonilj-2-imino-3-isobutil-imidazolidina se utiliza bru- 

10. to.

b) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos 
de hidróxido potásico pulverizado, 2 5 ,0 gramos de clorhidrato
de p-(3-amino-propil)-bcncen-sulfcnamida ÍLit.: E. Müller-Angew. 
Chem. 61_, 179 (1949)3 y 20,5 gramos de M-(2-bromo-etil)-N-isobu- 

15. til-cianamida se calienta bajo agitación durante 1 hora en baíío
de aceite de 110^. Tras el enfriado se vierte sobre agua. La 
solución turbia obtenida se extrae con lejía do sosa concentra­
da $ las fases orgánicas se secan sobre sulfato sódico, se fil­
tra y concentra. El aceite obtenido (baso libre) se disuelve 

2 0. en alcohol y se regula en forma acida con ácido clorhídrico al­
cohólico saturado. Tras el concentrado se obtiene el diclorhi­
drato de l-Ep-(3-amino-propil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-isobu- 

til-imidazolidina como aceite.



EJEMPLO 15

41,1 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(3-amino-propil)- 

-fenilsulfonilj-2-imino-tercibutil-imidazolidina se disuelven 

en 200 cc de agua y la base se libera con 300 cc de lejía de 
5 . sosa 2-n. Se extrae con cloruro metilónico. La solución de'

cloruro metilónico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 
gramos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el térmi­
no de 20 minutos y a temperatura ambiente la solución de 18,2 
gramos de cloruro 3 ,4-dimetil-bensoílico en 100 cc de cloruro 

10. metilónico. Después que la solución se ha agitado durante 1
hora a temperatura ambiente se lava con 100 cc de lejía de so­
sa 2-n y dos veces con 100 cc de agua. Las fases acuosas se 
extraen dos veces con cloruro metilónico. Las fases de cloru­
ro metilónico reunidas dan tras el secado con sulfato sódico,

1$. filtrado y concentrado, la l-Ep-(3-(3 y4-dimetil-benzamido)-pro-

pil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina. que rc- 
cristalazada en acetato etílico funde a 144-146 .̂

b) El material do partida, el diclorhidrato de l-Ep-(3-ami- 
no-propil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina se 

20. obtiene según dos procedimientos :

1) 38,0 gramos de l-Ep-(3-acetaminó-propil)-fenilsulfonil3-2-
' -imino-3-teroibutil-imidazolidina se disuelven en 370 cc de áci­
do clorhídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 

horas. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad



y el aceite obtenido, el diclorhidrato do l-Ep-(3-amino-propil)- 

-bencen-sulfonil3-2-imino-3-tercibutil-imida3clidina se utiliza 
bruto.

2) Una mezcla de 100 cc de sulfóxido dimetílico, 11,2 gramos 
de hidróxido potásico pulverizado, 2 5 ,0 gramos de clorhidrato 
de p-(3-amino-propil)-bencen-sulfonamida ELit.: E. Müller, Angew. 
Chem. 61_, 179 (1949)3 y 16 gramos de N-(2-cloro-ctil)-N-tcrcibu- 
til-oianamida se calienta bajo agitación durante 1 hora en baño 

de aceite de 110-. Tras el enfriado se vierte sobre agua. La 
soluoión turbia obtenida so regula alcalinamente con lejía de 
sosa concentrada, se satura con cloruro sódico y se extrae tres 
veces con cloruro metilcnico; las fases orgánicas se secan so­
bre sulfato sódico, se filtra y concentra. El aceite obtenido 
(base libre) se disuelve en alcohol y se regula en forma acida 
con ácido clorhídrico alcohólioo saturado. Tras el concentrado 
se obtiene como aceite el diclorhidrato de l-Ep+(3*-amino-propil)- 
-fenilsulfonilj-2-imino-3-tercibutil-imidazolidina.

EJEMPLO 16

a) 41,1 gramos de diclorhidrato do l-Ep-(2-amino-etil)-fc- 
nilsulfonil3-2-imino-3-butil-4-metil-imidazolidina se disuelven 

en 200 oc de agua y la base se libera con 300 oc de lejía de so­
sa 2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La solución de clo­
ruro metilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 gra­
mos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el término de
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20 minutos y a temperatura ambiente la solución de 12,7 gramos 
de cloruro valerílico en 100 cc de cloruro metilónico. Después 
que la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura am­
biente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces con 

5 . 100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con clo­
ruro metilónico. las fases de cloruro metilónico reunidas dan 
tras el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, la
l-íp-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-4-metil-

-imidazolidina, que recristalizada en acetato etílico funde a 

-¡0 . 108-1103.

En forma análoga se obtiene a partir de 41,1 gramos de 
diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3- 
-butil-4-metil-imidazolidina y :

12 .7 gramos de cloruro isovalerílico, la l-Ep-(2-isovaleramido- 
-etil)-fenilculfonilj-2-imino-3-butil-4-metil-imidazolidina, 

punto de fusión 102-103-;

15,4 gramos de cloruro del ácido ciclohexan-carboxílico, la 1-
-Ep-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenilsulfonilJ-2-iminor3*-bu-

til-4-metil-imidazolidina, punto de fusión 137-139°;

16,3 gramos de cloruro o-toluoílico, el hemidrato de l-Cp-E2-(2- 
-tolüamido)-etil3-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-4-metil-imida- 

zolidina, punto de fusión 103-105°;

2 3 .7 gramos de cloruro o-bromo-benzoílico, la l-Ep-E2-(2-bromo-
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benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3**butil-4-metil-imidazo-

lidina, punto de fusión 100-1022;

18,0 gramos de cloruro 3 !5-dimetil-benzoílico, la l-Üp-E2-(3,5-
-dimetil-bcnzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-4-metil-

5. -imidazolidina, punto de fusión 138-1402;

7,9 gramos de cloruro acetílico, la^l-Cp-(2-acetamido-etil)-fe- 
nilsulfonil3-2-imino-3-butil-4-metil-imidazolidina, punto de fu­

sión 132-133S ;

18,2 gramos de cloruro 2 ,4-dimetil-bcnzoílico, la l-Ep-í2-(2 ,4-
10. -dime til-b enzamido)-etil3-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-4-mctil-

-imidazolidina . l/4 1^0, punto de fusión 108-1102.

b) El material de partida, el diclorhidrato de l-íp-(2-ami- 
no-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-4-metil-imidazolidina se 

obtiene según el siguiente procedimiento :

15. 38,0 gramos de l-Lp-(2-acetamino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-
-3-butil-4-metil-imidasolidina se disuelven en 370 cc de ácido 

clorhídrico 2-n y la solución so hierve a reflujo durante 6 ho­
ras. La solución se concentra luego en vacío hasta sequedad y 
el aceite obtenido se disuelve en alcohol. En frío se separa 

2 0. por cristalización el diclorhidrato do l-Ep-(2-amino-etil)-fe-

nilsulfonil3-2-imino-3-butil-4-metil-imidazolidina de punto de 

fusión 2402 (descomposición).



EJEMPLO__17

a) En forma análoga al Ejemplo 16 a) se obtiene a partir 
de 41,1 gramos de l-Ep-(2-amino-ctil)-fenilsulfonil3-2-imino- 

-3-b uti1-5-mo t i1-imida s o1idina y :

7 ,9 gramos de cloruro acetílico, la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fe- 
nilsulfonil!3-2-imino-3-butil-5-metil-imidazolidina, panto de fu­

sión 98-993;

12.5 gramos de cloruro valerílico, la l-IEp-(2-valeramido-etil)- 
-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-5-metil-imidazolidina, punto de 
fusión 95-973.

12.5 gramos de cloruro isovalerílico, la l-Ep-(2-isovaleramido- 
-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-5-metil-imidazolidina, 

punto de fusión 131-1333;

14,1 gramos de cloruro 2-etil-butirílico, la l-Ep-E2-(2-etilbu- 
tiramido)-etil3-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-5-metil-imidazo- 
lidina, punto de fusión 89-903;

16.5 gramos de cloruro 2-toluoílico, la l-Ep-E2-(2-toluamido)-
-etilj-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-5-metil-imidazolidina,

punto de fusión 122-1243;

2 2 ,0 gramos de cloruro 2-bromobenzoílico, la l-Ep-(2-bromoben- 
zamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-5-metil-imidazoli-

dina, punto de fusión 105-1073 ;



15,5 gramos do clorura del ácido ciclohexancarboxílico, la 1-Ep- 
-t¡2-(ciclohexan-carboxamido)-etil3-fcnilsulfortilj-2-imitio-3*-bu-

^il-5-metil-imidazolidina, punto de fusión 127-129-;

b) El material de partida, el diclorhidrato de l-Ep-(2-ami-
no-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-5-metil-imidazolidina se 

prepara análogamente a 15 b) a partir de diclorhidrato de 38,0 
gramos de l-Ep-(2-acetamino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-hu- 

-til-5-metil-imidazolidina, punto de fusión 255-2573.

EJEMPLO 18

a) En forma análoga al Ejemplo 16 a) se obtiene a partir
de 4 3 ,7 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsul- 
fonil3-2-imino-3-ciclehexil-5-metil-imidasolidina y 10,7 gramos 

de cloruro butirílico, la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfo-
nilj-2-imino-3-ciclohexil-5-metil-imidazolidina, punto de fusión

109-1113.

b) El material de partida, el diclorhidrato de l-Ep-(2-ami-
no-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-5-metil-imidazoli-

dina se prepara análogamente a 15 b) a partir de 40,6 gramos de 
diclorhidrato de l-[p-(2-acetamino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino- 

-3-ciclohexil-5-metil-imidazolidina, aceite.

EJEMPLO 19

42,5 gramos de diclorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fe-
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nilsulfonilj-2-imino-3-butil-4-etil-imidazolidina se disuelven 

en 200 cc de agua y la base se libera con 300 cc de lejía de 

sosa 2-n. Se extrae con cloruro metilénico. La solución de 
cloruro cietilénico secada con sulfato sódico se trata con 50,5 
gramos de trietilamina. Luego se adiciona a gotas en el térmi­
no de 20 minutos y a temperatura ambiente la solución de 13 gra­
mos de cloruro valerílico en 100 cc de cloruro metilénioo. Des­

pués que la solución se ha agitado durante 1 hora a temperatura 
ambiente, se lava con 100 cc de lejía de sosa 2-n y dos veces 

con 100 cc de agua. Las fases acuosas se extraen dos veces con 
cloruro metilénico. Las fases de cloruro metilénico reunidas 
dan tras el secado con sulfato sódico, filtrado y concentrado, 
la l-Ep-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-4- 
-imidazolidina, que recristalizada en éter/acetato -etílico fun­

de a 92-94^.

En forma análoga se obtiene a partir de 42,5 gramos de 
diolorhidrato de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3- 
-butil-4-etil-imidazolidina y :

11,5 gramos de cloruro isobutirílico, la l-Ep-(2-isobutiramido- 
-etil)-fenilsulfonilJ-2-imino-3-butil-4-etil-imidazolidina como 

aceite;

13,0 gramos de cloruro pivaloílico, la l-Ep-(2-pivalamido-etil)- 
-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-4-etil-imidazolidina, punto de

fusión 140-142^;
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15,2 gramos de cloruro 2-cloro-butirílico, la l-Lp-t2-(2-cloro- 
-butiramido)-etil]-fenilsulfonilJ-2-imino-3-butil-4-etil-imida- 

zolidina como aceito;

22 ,6  gramos de cloruro 2 ,5-dicloro-benzoílico, la 1-Ep-E2—(2,5**
5. -dicloro-bcnzamido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-butil-4-ctil-

-imidazolidina como aceite;

b) B1 material de partida, el diclorhidrato de l-tp-(2-ami- 
no-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-4-etil-imidazolidina se 

obtiene segán el siguiente procedimiento :

10. 39,4 gramos de l-Ep-(2-acetamino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-

-3-butil-4-etil-imidazolidina se disuelven en 370 cc de ácido 
clorhídrico 2-n y la solución se hierve a reflujo durante 6 ho­
ras. La solución se concentra en vacío hasta sequedad y el acei­
te obtenido se disuelve en alcohol. En frío se separa por oris- 

15. talización el diclorhidrato de l-[p-(2-amino-etil)-fenilsulfo-
nilj-2-imino-3-butil-4-ctil-imidazolidina de punto de fusión 

222-224^.

EJEMPLO 20

a) En forma análoga a los Ejemplos 1 a) y 19 a) se obtiene 

2 0. mediante acilación :

la i-.Ep-E2-(2-metoxi-5-cloro-benzamido)-etilj-íenilsulfonilj-2- 

-imino-3-metil-imidazolidina, punto de fusión 140-141^;
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la l-Ep-(2-acetatnido-propil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-butil-imi- 

dazolidina, punto de fusión 120-1229;

la l-Lp-E2-(N-metil-aoetamido)-propil3-fenilsulfonil3-2-imino-

-3-butil-imidazolidina . HgO, punto de fusión 80-829;

5. la 1-Ep-El -(2-clorobenzaniido )-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3-
-tercibutil-imidazolidina, punto de fusión 166-1689;

la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-alil-imida-

zolidina, punto de fusión 122-1249;

la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-hexil-imida- 

10. zolidina, punto de fusión 136-1379;

la l-[p-(2^utiramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-hexil-imi-

dazolidina, punto de fusión 124-1269;

la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-.(2-metil-ci- 
clohexan-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 134-1369;

15. la l-Cp-E2-(3-metoxi-benzamido)-etil]-fenilsulfonil]-2-imino-3-
-(2-metil-ciclohexan-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 175 - 

1769 ;

la l-[p-E2-(3 ,4-dimetoxi-benzamido)-etilj-fenilsulfonilj-2-imi- 
ao-3-(2-metil-ciclohexan-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 

20. 184-1869;

la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fcnilsulfonil3-2-imino-3-(3-ciclohe-



xen-l-il)-imidasolidina, punto de fusión 171-1739 ;

la l-Ep-(2-butiyamido-etil)-fenilsulfonil3-2-i!nino-3-(3-ciolohe- 
xen-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 127-1298;

la l-Ep-(2-aoetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-fenetil-imi- 
dazolidina, punto de fusión 148-1509;

la l-Lp-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-fenetil-imi- 

dazolidina, punto de fusión 136-1389;

la l-Ep-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonil*[-2-imino-3-íenetil-imi- 
dazolidina, punto de fusión 122-1239;

la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-(1-metil-2- 
-fenetil)-imidazolidina, punto de fusión 118-1219;

la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-(1-metil- 
-2-fenetil)-imidazolidina, punto de fusión 126-1289;

la l-Ep-(2-aoetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-propil-5- 
-4Retil-inidazolidina, punto de fusión 121-1229 ;

la l-Ep-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonil]-2-im.ino-3-propil- 

-5-metil-imidazolidina, punto de fusión 149-151-;

la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-propil-5- 
-metil-imidazolidina, punto de fusión 132-133-!

la l-Ep-(2-(3-oiclohexil-propionamido)-etil)-fenilsulfonil3-2- 

-imino-3-propil-5-nietil-imidazolidina, punto de fusión 110-1119;



- 63 -

la 1-tp-(2-acrilamido-etil)-fe nilsulfonil]-2-imino-3-propil-5-

-metil-imidazolidina, punto de fusión 128-1299 ;

la l-Ep-t¡2-(3-metoxi-benzamido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-3- 

-.(3-oiclohexen-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 153-1549;

5 , la l-Ep(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-(4-metil-
-ciclohexan-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 135-1369 ;

la l-Ep-L2-(1-metil-3-ciclohexen-carboxamido)-etil3-fenilsulfo- 
nil3-2-imino-3-( 4-nietil-ciclohexan-1-il) -imidazolidina, punto 

de fusión 137-138,59;

10. la l-Ep-E2-(3-metoxi-benzamido)-etil3-fenilsulfonil]-2-imino-3-
-(4-metil-ciclohexan-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 155 - 

1589 ;

la l-Ep-E2-(3,4-dimetoxi-benzamido)-etil]-fenil-sulfonil]-2-imi- 
no-3-.(4-metil-ciclohexan-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 

15. 193-1959 ;

la l—Ep-(2—acrilan.ido-etil)-fenilsülfonilj-2-imino-3-(3-ciclohe- 
xen-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 160-1619;

b) Los compuestos amino necesarios para la reacción como 
productos de partida se describen previamente en los Ejemplos 

20. 1 b) y 19 b) o se obtienen análogamente a los Ejemplos 1 b) y

19 b) :
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la i—Ep-(2-amino-etil)-fenilsul;fonil3-2-imino-3-(3**ciclohexen-

-l-*il)-imidazolidina, punto de fusión 245-247°!

la 1—Cp-(2-amino-etil )-fenilsulfonil3-2-imíno-3-(4-metll-oiclo-

hexan-l-il)-imidazolidina, punto de fusión 2609 ;

5. la l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-(2-metll<-oiolo-

hexan-l-ol)-imidazolidina, masa fundida vidriosa;

la l^Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-hexil-imidazoli- 

dina, punto de fusión 219-2229;

la l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2^imino-3-fenetil-imidazo- 
10. lidina, punto de fusión 229-2369;

la l-Lp-(2-amino-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-(1-metil-2-fe- 

netil)-imidazolidina, masa fundida vidriosa;

la l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-alquil-imidazo- 
lidina, punto de fusión 232-2349.



N O T A

Descrito el objeto del presente invento, se decla­
ran nuevas y de propia invención las siguientes reivindi­
caciones, con prioridad de la solicitud de patentes suizas 
Nc 2948/69 del 28.2 .69

5. 1. Procedimiento para la preparación de nuevos
derivados de p-aminoalquil-bencensulfonamida de la fór­
mula general I

10. (I)

15. en la que
m significa 2 ó 3 ,
R-̂  significa un grupo alquílico con 12 átomos de 

carbono a lo sumo, un grupo alquenílico con 3-5 
átomos de carbono, un grupo cicloalquílico o ciclo- 

20. alquenílico con 7 átomos de carbono a lo sumo o un
grupo fenilalquílico con 9 átomos de carbono a lo sumo,
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10.

15.

2 0 .

Rg significa hidrógeno o un grupo alquílico con 

2 átomos de carbono a lo sumo,
R^ significa hidrógeno, un grupo alquílico o cloro- 

alquílico con 7 átomos de carbono a lo sumo, un 
grupo alquenílico con 5 átomos de carbono a lo 
sumo, un grupo cicloalquílico o cicloalquenílico 
con 8 átomos de carbono a lo sumo, un grupo fení- 
lico o un grupo fenilalquílico o fenilalquenílico 
con 10 átomos de carbono a lo sumo, en donde el 
grupo fenílico presente como R^ o bien en R^ puede 
estar sustituido de una a tres veces mediante halóge' 
no hasta el numero atómico 35, grupos trifluoromebí- 
licos, grupos alquílicos con 4 átomos de carbono a 
lo sumo, grupos hidroxílicos, alcoxi o alquiltio 
con 2 átomos de carbono a lo sumo, y 

R^ significa hidrógeno o el grupo metílico, 
y sus sales de adición con adidos inorgánicos u orgánicos, 
caracterizado porque un ácido / de la fórmula general II.,

R̂  - COOH (II)

en la que
R^ tiene la significación indicada bajo la fórmu­

la I, .
o un derivado funcional apto para reacción de uno de tales 
ácidos, se hace reaccionar con un compuesto de la fórmula 

general III,
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en la que

m, R^, R2 y tienen la significación indicada 
bajo la fórmula I,

y el producto reaccional se transforma eventualmente con 
10. un ácido inorgánico u orgánico en una sal de adición.

2. Procedimiento para la preparación de nuevos 
derivados de p-aminoalquil-bencensulfonamida.

15

Según se describe y reivindica en la presente me­
moria descriptiva que consta de 67 hojas foliadas y escritas 

a máquina por una sola cara. / \

Madrid, a 13 de Marzo di 1969
p.a

JOSE MMMUCUBZ
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