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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 o alquil-b en c en s ulf on ani d a.

Los compuestos de la fórmula general I,
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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 
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,

Rg significa hidrógeno o un grupo alquílico con 2 

átonos de carbono a lo suno,

R^ significa hidrógeno, un grupo alquílico o cloro- 
alquílico con 7 átonos de carbono a lo suno, un 
grupo alquenílico con 5 átonos de carbono a lo 
suno, un grupo cicloalquílico o cicloalquenílico 
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 suno, en donde 
el grupo fenílico presente cono Rj o bien en R^ 
puede estar substituidos de una a tres veces me­
diante halógeno hasta el número atónico de 35,

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 significa hidrógeno o el grupo netílico,
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y sus sales de adición con ácidos inorgánicos u orgánico, 
no se conocían hasta el presente.

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

5 . la l-Ep-(2-butiranidoetil)-fenilsulfonilj-2-iKino-3-propil- 
icidazolidina,

la 1- [ p- [ 2- (r.-n et o ix-b enzani d o) - et i 1]-fenilsulf onilj- 2-inin o-
3-propil-inidazolidina,

la 1- E P- (2- pr o pi on an id o- e t il) -f en il sulf oni lj - 2-inin o-3-i s o- 
1 0. propil-inidazolidina,

la l-Ep-(2-butiranidoetil)-fenilsulfonilj-2-inino-3-isopropil- 
icidazolidina,
la l-[p-(2-acetar.ido-etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-butil- 
inidazolidina,

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

la l-Ep-(2-valeranido-etil)-fenilsulfonil]-2-inino-3-butil- 
inidazolidina,

la l-Ep-(2-valeranido-etil)-fenilsulfonil3-2-icino-3-iso- 
20. butil-inidazolidina,

la 1- E p-E 2- (2-n et ox i-5- el or o-b enz ani d o- e t il j -f enil sulf on il] - 
2-iaino-3-isobu*cil-inidazolidina,



la l-Ep-í2-(ciclohexan-carboxanido)-etil]-fenilsulfonil]-2-
inino-ß-isobutil-inidazolinida,

la l-!lp-(2-acetanido-etil)-f enilsulfonil]-2-inino-ß-butilo
secundario-inidazolidina,

la l-{^p-2-propionanido-etil)-fenilsulfonilß-2-ir.ino-3- 
butilo secundario-inidazolidina,

la 1-ÍP**( 2-butiranido-etil)-f enilsulf onilj-2-inino-2-butilc
secundario-inidazolidina,

la 1-Í p-(2-butiranido-etil)-f enilsulfonilj-2-inino-ß-t erci- 
butil-inidazolidina,

la l-[p-(2-isovaleranido-etil)-fenilsulfonilß-2-inino-3- 
tercibutil-inidazolidina,

la l-[p-(2-butirar.ido-etil)-f enilsulfonil3-2-inino-3-ciclo- 
pentil-inidazolidina,

la 1-E p-( 2-val er ani d o-etil)-f eni Isulf onl 1 j - 2-inin o-ß-ci clo- 
pentil-inidazolidina,

la l-[p-(2-ciclohexan-carboxanidc-etil)-fenilsulfonilß-2- 
inino-ß-ciclopentil-inidazolidina,

la l-[p-(2-fornanido-etil)-fenilsulfonil)-fenilsulfonilj-2- 
inino-3-ciclohexil-inidazolidina,

la l-[p-(2-acetanido-etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-ciclohexil- 
imidazolidina,
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la l-Ep-E2-(N-metil-acetamiáo)-propil]-fenilsulfonilj-2- 
imino-3-ciclohexil-imidazolidina,

la i-[p-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-
ciclohexil-imidazolidina,

5, la l-[p-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclo-
h ex il-imi dazolidina,

la l-Ep-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclö- 
hexil-imidazolidina,

la 1- E p- ( 2- i s o valeramid o-eti1 )-f enilsuif on ilj-2-imino- 3- 
10. ciclohexil-imidazolidina,

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

la l-Ep-[2-(2-metoxi-benzamido)-etilJ-fenilsulfonil3-2-imino- 
3-ci clohex il-imi daz olidina,

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

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

la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclo 
20. heptil-imidazolidina,

la l-[p-(2-butiramido-etil)-fenilsulfornilj^-imino^-ciclo- 
hexil^-metil-imidazolidina,
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la l-[p-(2-acetamido-etil)-f enilsulfonil3-2-imino-3-A-butil-
4- etil-imidasolidina,

la l-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-n-butil-
5- metil-imidazolidina, poseen acción hipoglicárnica en la 

5. administración peroral o parentérica, que les caracteriza
como apropiados para el tratamiento de diabetes.

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

En los compuestos de la fórmula general I, R^ puede 
10. tañer por ejemplo las significaciones siguientes: como grupo

alquílico: el grupo metílico, etílico, propílico, isopropíii- 
co, butílico, butílico secundario, tercibutílico, isobutílico, 
pentílico, isopentílico, 2,2-dimetilpropílico, 1-metil-butílico,
1-etil-propílico, 1 ,2-dimetil-propílico, hexílico, heptílico,

15. 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 oiclopropílico, ciclobutílico, ciclopentílico, 2- y 4- 
-metilciclohexílico, ciclohexílico o cioloheptilico; como gru- 

20. po cicloalquenílico: el grupo 2-ciclopenten-l-ílico, 2-ciclo- 
hexen-l-ílico, 3-ciclohexen-l-ílico, 2-metil-2-ciclohexen-1- 
ílico o 3-ciclohepten-l-ílico; como grupo fenilalquilico: 
el grupo bencílico, fenetílico o alfa-metilfenetílico.

El substituyante Rg puede significar como grupo 
25. alquílico el grupo metílico o etílico y el substituyante
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como grupo alquílico los grupos alquílicos relacionados bajo 
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 

5. o 1-cloroheptílico; como grupq6icloalquílico; el grupo ciclo- 
propílico, ciclopropil-metílico, ciclobutílico, ciclobutil- 
metílico, ciclopentílico, ciclopentilmetílico, ciclohexílico, 
metilciclohexílico, 4-metilciclohexílico, ciclohexilmetílico, 
ciclohexiletílico, cicloheptílico, cicloheptilmetílico o ci-

10. clooctílico; como grupo cicloalquenílico: el grupo 2-cic3o- 
penten-l-ilico, 2-ciclohexen-l^ilico, 3-ciclohexen-l-ílico,
l-metil-3-ciclohex en-l-ílico, 2-metil-2-ciclohexen-l-ílico, 
3-metil-2-ciclohexen-l-ílico, 2-ciclohepten-l-ílico, 3-oiclo- 
hepten-l-ílico, 2-cicloocten-l-ílico, o 3-cicloocten-l-ílico;

15. como grupo fenilalquílico o fenilalquenilico; el grupo bencí­
lico, fenetílico, fenilprópilico, fenilbutílico o por ejemplo 
estirílico. El radical fenílico que aparece como substituyan­
te Rj o el grupo fenílico que se presenta en puede estar 
substituido de 1 a 3 veces.

20. 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- 

25. quiltio: el grupo metoxi, etoxi, metiltio o etiltio.
Según el procedimiento de acuerdo con la invención



se preparan compuestos de la fórmula general I al condensar 
y ciclar un áster apto para reacción de un compuesto de la 
fórmula general II

en la que *
m, Rg, R^ y R^ tienen la significación indicada bajo

la fórmula I
con una amina de la fórmula general III

Rl-NHg (III)

en la que
R^ tiene la significación indicada bajo la fórmula I, 

el compuesto obtenido se transforma eventualmente con un áci­
do inorgánico u orgánico en una sal de adición.

Esteres aptos para reacción apropiados de un com­
puesto hidroxi de la fórmula general III son por ejemplo los 
haluros, en especial cloruros o bromuros, los ásteres de ácido 
sulfónico, en especial un áster de ácido bencensulfónico, 
que está substituido en posición para mediante el radical
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5.

10.

15.

amidoalquílico R - CO - N - C 3 . m La condensación se

realiza de preferencia en un disolvente, Como disolventes 
pueden utilizarse los alcandés, por ejemplo butanol, los 
líquidos etéreos, por ejemplo dioxano, éter monometílico de 
dietilenglicol o los sulfóxidos, como sulfóxido dimetílico.

Es ventajoso realizar la reacción en presencia de- 
un agente ligador de ácido. En calidad de agente ligador de 
ácido son apropiadas las bases de preferencia en exceso, de 
la fórmula general XI.

Como materias de partida de este procedimiento son 
apropiados por ejemplo los ásteres aptos para reacción antes 
relacionados de los compuestos hidroxi de la fórmula general 
X, cuyos símbolos m, Rg, R^ y R^ corresponden con los símbo­
los que se enumeran a continuación en la fórmula I.

Un grupo de talos compuestos se prepara por ejemplo 
como sigue:

Se parte de aziridina y esta se hace reaccionar con 
bromocianógeno en éter para formar N-(2-bromo-etil)-cianamida; 

20. esta cianamida se condensa en acetona con un cloruro bencensul- 
fonílico, que está substituido en posición para por el radical 
R - CON - en presencia de lejía de sosa diluida
^ t

bajo escisión de ácido clorhídrico para formar la N-(2-bromo- 
25. etil)-N-cianobencensulfonamida correspondiente.
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5.

10.

15.

20.

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 formula general I 
con la dosis equivalente de un ácido en un disolvente acuoso- 
orgánico u orgánico apropiado, como por ejemplo metanol, eta- 
nol, éter dietílico, cloroformo o cloruro metilénico.

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- 
-pr opilure a, p-E 2-(2-met oxi-5-clorobenzamid o)-e t ill-feni1 
sulfonil-ciclohexilurea.

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-25.



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.

Para su preparación se combina la materia, activa 
por ejemplo con vehículos sólidos, en forma de polvo, como 
lactosa, sacarosa, sorbita, mannita, rlmidon-s, como almidón 
de patata, almidón de maíz o amilopectina, además polvo de 
laminaria o polvo de pulpa cítrica; derivados de celulosa p 
gelatinas, eventualmente bajo adición de deslizantes, como 
estearáto 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 
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 
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, 
como talco o estearato magnésico, y eventualmente estabili-
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zadores, como metabisulfito sódico (NagSgOp^o ácido ascòr­
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- 

5. mismo estabilizadores.
Las prescripciones siguientes aclaran en detalle 

la preparación de tabletas y grageas:

a) 1000 gramos de l-[p(2-acetamido-etil)-fenil 
sulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina se mezclan con 500

10. 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, 10 ,0  

gramos de estearato magnésico y 20 ,0 gramos de anhídrido silí-
15. cico coloidal y la mescla 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-
20. -bcnzamido)-etilH-ffnilsulfonil-2-imino-3-ciclohexil-imida-

zolidina, 345,0 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, 40,0 gramos de talco, 40 ,0 gramos de almidón de patata
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y 5)0 gramos de 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, 20,0 gramos de goma laca, 75 ,0 gramos de goma arábiga, 

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) 38,8 gramos de N-Ep-(2-propionamidoetil)-fenilsulfo- 
nill-N-2-bromoetil-cianamida se calientan a reflujo durante 
1 hora en 200 cc de alcohol con 12 gramos de n-propilamina. 
Luego la mezcla reaccional se concentra en el evaporador ro­
tativo. El residuo se diluye con 50 cc de acetato etílico 
y se extrae dos veces con 80 cc de ácido clorhídrico 2 N.
La fase acuosa se regula alcalinamente con lejía de sosa 2 N 
y se sacude con 100 cc de cloruro motilénico. La solución 
de cloruro metilénico se lava con agua, se seca y concentra. 
El residuo cristaliza en acetato etílico y de la l-Ep-(2- 
propi onamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-n-propiümida- 
zolidina pura de punto de fusión 130-1312.

En forma análoga se obtiene a partir de:
40,2 gramos de N-Ep-(2-butiramidoetil)-feniIsulfonill-N-2- 
bromostil-cianamida y 12,0 gramos de propilamino, la 1-Ep 
(2-but irami d o-et i1)-feniIsulfonil3-2-imino-3-propi1-imidaz o- 
lidina . 1 HgO, punto de fusión 114-1163?

46,6 gramos de N-Ep-(2-(2-metoxi-benzamió o)-otil3-fenilsulfo 
nill-N-2-bromoetil-cianamida y 12,0 gramos de propilamina, 
la 1-E p-E 2-(3-met oxi-benzamido)-etil]-f enilsulf onil3-2-imino 
3-propil-imidazolidina, punto de fusión 144-1472;

38,8 gramos de N-Ep-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonil3-N-
2-bromoetil-cianamida y 12,0 gramos de isopropilamina, la
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1- E p-(2-propionamj.do-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-isopropil- 
-imidazolidina, punto de fusión 111-1128;

40,2 gramos de N-[p-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonilJ-N-2- 
bromoetil-cianamida y 12,0 gramos de isopropilamina, la 1-Ep- 

5. (2-butiramido-etil)-fenilsulf onilj^-imino-S-isopropil-imida-
zolidina, punto de fusión 139-1403;

37,4 gramos de N-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonill-N-2- 
bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de butilamina, la l-Ep-(2- 
acetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazolidina, 

10. punto de fusión 130-1313;

38,8 gramos de N-Ep-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonill-N-
2- bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de butilamina, la l-Ep-(2- 
pr opi ona mido-etil)-f enilsulf oni13-2-imino-3-but il-imida z oli- 
dina, punto de fusión 137-1383;

15. 41,6 gramos de N-[p-E2-(2-metil-butiramido)-etil3-fenilsulfo-
nilj-N-2-bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de butilamina, la 
l-Ep-[2-(2-metil-butiramido)-etil3-fenilsulfonil3-2-imino-
3- butil-imidazolidina, punto de fu?ión 114-1163;

41,6 gramos de N-[p-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonil3-N-2- 
20. bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de butilamina, la 1-Ep-

(2-valeramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butil-imidazoli- 
dina, punto de fusión 1303;
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4-1,6 gramos de N-[p-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonil]-N-2- 
-bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de isobutil-amina, la 1- 
E p- (2-valerami do-etil)-fenilsulf onil]-2-imino-3-i s obuti1- 
imidazolidina, punto de fusión 1302;

50,0 gramos de N-Ep-E2-(2-metoxi-5-cloro-benzamido)-etil3- 
fenilsulfonill-N-2-bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de., 
isobutilamina, la l-Ep-E2-(2-metoxi-5-cloro-benzamido)-etin- 
fenilsulfoniÜ-2-imino-3-isobutil-imidazolidina, punto de 
fusión 117-H9S;

42.8 gramos de N-Ep-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenilsul- 
fonilT-N-2-bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de isobutilamina, 
la l-Ep-(2-ciclohexan-carboxamido-etil3-fenilsulfonul3-2-imino-
3-isobutil-imidazolidina, punto de fusión 175-1773;

37,4 gramos de N-Ep-(acetamido-etil)-fenilsulfonil3-N-2- 
bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de butilamina secundaria, 
la l-Ep-(2-aoetamido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butilo 
secundario-imidazolidina, punto de fusión 106-1082;

38.8 gramos de N-Ep-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonilD-N- 
2-bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de butilamina secundaria, 
la l-Ep-(2-propionamido-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3-butilo 
secundario-imidazolidina.
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40.2 gramos de N-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-N-2- 
bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de butilamina secundaria, 
la l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-butilo 
secundario-imidazolidina.

5. 40,2 gramos de N-Ep-í2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-N-2-
bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de tercibutilamina, la l-Cp- 
(2-butiramido-e'til)-fenilsulf onil3-2-imino-3-'tercibu*t:il-imida- 
zolidina, punto de fusión 148-149S;

41.6 gramos de N-Ep-(2-isovaleramido-etil)-fenilsulfonil3-N- 
10. 2-bromoetil-cianamida y 14,6 gramos de tercubutilamina, la

1- Ep-(2-isovaleramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-tercibu- 
til-imidazolidina, punto de fusión 152-1549;

41.6 gramos de N-Ep-(2-valera¡nido-etil)-fenilsulfonilH-N-2- 
bromoetil-cianamida y 17 gramos de ciclopentilamina, la 1-Ep-

15. (2-valeramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclopentil-
imidazolidina, punto de fusión 132-134^;

40.2 gramos de N-Ep-(2-butiramido-eti1)-fenilsulfoni13-N-
2- bromoetil-cianamida y 17 gramos de ciclopentilamina, la 
l-Ep-(2-butiramido-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclopen-

20. til-imidazolidina.

44.2 gramos de N-Ep-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenilsul- 
fonil3-N-2-bromoetil-cianamida y 17 gramos de ciclopentila­
mina, la l-Ep-(2-ciclohexan-carboxamido-etil)-fenilsulfonil3- 
-2-imino-3-ciclopentil-imidazolidina, punto de fusión 178-179^.
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b) El material de partida se obtiene como sigue:
A 10,6 gramos de bromocianógeno en 40 cc de éter 

se adiciona a gotas a -IOS, 4 ,3 gramos de etilenimina en 
20 cc de éter, -̂ a 2-bromoetil-cianamida insoluble en éter,

5. originada, se trata luego con una suspensión de 27,6 gramos 
de sulfocloruro p-(2-propionamido-etil)-fenílico en 100 cc 
de acetona. A continuación se adiciona a gotas 52 cc de le­
jía de sosa 2N y se agita durante 1 hora a temperatura am­
biente. Luego se elimina éter y acetona en el evaporador 

10. rotativo. La substancia se extrae con cloruro metilénico.
La solución se lava dos veces con 20 cc de agua, se seca y 
concentra. El residuo, la N-[p-(2-propionamido-etil)-fenilsul- 
fonilj-N-2-bromoetil-cianamida es un aceite débilmente amarillo. 

Los productos de partida, no aislados, utilizados 
15. se obtienen en forma análoga a partir de 10,6 gramos de 

bromocianógeno y 4,3 gramos de etilenimina y:

26,2 gramos de sulfocloruro p-(2-acetamido-etil)-fenílico, 
la N-Ep-(2-acetamido-etil)-fenilsulfonil3-N-2-bromoetilciana- 
mida;

20. 29,0 gramos de sulforcloruro p-(2-butiramido-etil)-fenilico,
la N-Ep-(2-butiramido-etll)-fenilsulfonill-N-2-bromoetilcia-

namida;

30,4 gramos de sulfocloruro p-E2-(2-metil-butiramido)-etil3- 
fenílico, la N-Cp-E2-(2-metilbutiramido)-etil3-fenilsulfonil3- 

25. N-2-br omoetilciaiiainida;
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J0,4 gramos do sulfocloruro p-(2-valerami3o-etil)-fenílico, 
la N-Ep-(2-valeramido-etil)-fenilsulfonil]-N-2-bromoetil 
cianamida;

30.4 gramos de sulfocloruro p-(2-isovaleramido-etil)-fenílico,
5. la N-Ep-(2-isovaleramido-etil)-fenilsulfonil3-N-2-bromoetil-

-cian^mida;

35 .5 gramos de sulfocloruro p-[2-(3-me'toxi-benzamido)-etil3- 
fenilico, la N-E p-E 2-(3-met oxi-benzamido) -etill -fenilsu ],fonill - 
N-2-bromoetilcianamida.

10. 39^0 gramos de sulfocloruro p-E2-(2-metoxi-5-cloro-benzamido)-
etill-fenílico, la N-Ep-E2-(2-metoxi-5-cloro-benzamido)'- 
-e*til3 -f enilsulf onilj -N-2-bromoetilci anami d a.
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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

15. en la que
m significa 2 ó 3,

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



21

5.

10.

15.

20.

R significa hidrógeno o un grupo alquílico con 
2

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 substituido de una a tres veces mediante haló­
geno hasta el número atómico 35, grupos triflurometí- 
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 ácidos inorgánicos u orgánicos, 
caracterizado porque un áster apto para reacción de un compues­
to de la fórmula general II,

25
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en la que
m, Rgt y tienen la significación indicada 

bajo la fórmula I,
se condensa y cicla con una amina de la fórmula general III, 

5. Ri - NHp (III)

en la que
tiene la significación indicada bajo la fórmula I, 

y el compuesto obtenido se transforma eventualmente con un 
ácido inorgánico u orgánico en una sal de adición.

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

Según se describe y reivindica en la presente 
.memoria descriptiva que consta de 22 hojas foliadas y 
escritas a máquina por una sola cara.

Madrid, a 13 de Marzo de 1969 
p.a.
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