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MEMORIA. DESCRIPTIVA

Este invento se refiere a nuevos derivados de la 

p-aminoalquil-bencensulfonamida? al procedimiento para pre­

pararlos y a medicamentos que contienen los nuevos compues­

tos.

5. Se ha descubierto que las p-subst.fenilsulfonil-2-

imino-imidazolidinas de la fórmula general I



5.

10

15

20.

en la que
R^ significa un radical alquílico con 1 a 6 áto­

mos de carbono: eventualmente ramificados, un 
radical alílico, un radical cicloalquílico o 
cicloalquenílico con 5 a 8 átomos en cada caso 
o un radical fenilalquílico con 9 átomos de 
carbono a lo sumo,

Rg significa hidrógeno o un grupo etílico o me- 
tilico,
significa un grupo alquílico con 1 a 6 átomos 
de carbono, eventualmente ramificado, 

m significa 2 ó 3, 
n significa 1 , 2, 3 á 4,
Y significa oxígeno o azufre y
Z significa oxígeno o azufre o una agrupación

de sulfóxido o de sulfona,
lo mismo que sus sales de adición con ácidos inorgánicos 
u orgánicos, manifiestan acción hipoglicámica en los anima-
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les de sangre caliente.

En los compuestos de la fórmula general I, 
puede tener, por ejemplo, los significados siguientes:

- en concepto de grupo alquílico: el grupo metílico, 
etílico, propílico, isopropílico, butílico, butílico 
secundario, butílico terciario, isobutílico, pentíli- 
co, isopentílico, 2,2-dimetilpropílico, 1-motil-bu-r 
tílico, 1-etil-propílico o 1 ,2-dimetil-propílico o
un radical hexílico lineal o ramificado, como un gru­
po n-hexílico, metilpentílico, dimetil-butílico o 
atil-butílico?

- en concepto de grupo cicloalquílico: el grupo 
ciclopentílico (que eventualmente puede estar subs­
tituido por radicales alquilicos con 1 a 3 atomos de 
carbono), el grupo ciclohexílico (que puede estar subs­
tituido por metilo o etilo) y el grupo (eventualmen-
te substituido por metilo) cicloheptílico, lo mismo que 

el grupo ciclooctílico,

- en concepto de grupo cicloalquenílico: el grupo
2-ciclopenten-l-ílico, el grupo 2-ciclohexen-l- 
ilico, el grupo 3-ciclohexan-l-ílico, el grupo
2-metil-2-ciclohexen-l-ílico, el grupo 3-ciclohep- 

ten-l-ilico o un grupo ciclooctenílico,
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- y en concepto de grupo fenilalquílico: el grupo 

"bencílico, el grupo íeniletílico o el grupo al- 
fa-metilfenil-etílico.

El substituyante R^ abarca 1(^ mismos grupos al"

5 . quilicos que se han mencionado para R^.

Según el procedimiento de este invento, se pre­
paran compuestos de la formula general I haciendo reaccio­

nar una amina de la fórmula general II

1 0* HgN V 2m (11)

en la que
R^, Rg Y E tienen el mismo significado que en la 

fórmula I,

1$. con un ácido carboxílico o tiocarboxílico de la fórmula, 
general III



en la que
5. R^, Z, n e Y tienen el mismo significado que en :1a

fórmula general I,
o con un derivado reactivo de un ácido carboxílico o tiocar- 
boxílico de tal índole, y convirtiendo los productos de, 
reacción obtenidos, si se quiere, en la sal de un ácido- 

0 , Inorgánico u orgánico.

La reacción de una amina de la fórmula general II 
con un ácido carboxílico o tiocarboxílico de la fórmula ge­
neral III puede efectuarse, por ejemplo, oonvirtiendo prime­
ramente la amina en la sal amónica de un ácido correspondien 

5 , te a la fórmula III y transformando luego esta sal, por ca­
lentamiento secón, en la amida de la fórmula general I. En 

una modalidad preferida de realización del procedimiento 
de este invento se hace reaccionar una amina de la fórmula 
general II con un ácido carboxílico o tiocarboxílico de la 

0 . fórmula general III, en presencia de un agente desdobla-
dor de agua y en un disolvente inerte. Un agente desdobla- 
dor de agua particularmente apto es, por ejemplo, la N,N'- 
diciclohéxil-oarbodiimida. Asimismo puede emplearse como



agente desdoblador de agua el carbonil-dipirazol. En cali- - 
dad de disolventes inertes entran en cuenta! por ejemplo: 
los hidrocarburos (como el benceno! el tolueno o el xile- 
no)! los éteres (como el éter dietílico, el dioxano o el 
tetrahidrofurano), los hidrocarburos clorados (como el clo­
ruro de metileno, el cloroformo y el tricloroetileno) y 
las cotonas inferiores (como la acetona o la metiletilce- 
tona).

En calidad de derivados reactivos de un ácido carbo- 
xílico o tiocarboxílico de la fórmula general III entran 
en cuenta, por ejemplo, los haluros (en especial, los cío** 
ruros), los esteres alquílicos inferiores (en especial, los 
esteres metílicos o etílicos), el áster faiílico, las ami­
das, las mono- o di-alquilamidas inferiores (en particular, 
la N-metilamida y la N,N-dimetilamida), las difenilamidas y 
asimismo'las N-acilamidas (como, por ejemplo, las acetila- 
midas y las benzoilamidas).

La reacción de dichos derivados reactivos de ácidos 
carboxílicos o tiocarboxílicos se efectúa, por ejemplo, a 
la temperatura del ambiente o Hedíante calentamiento en uno 
de los disolventes orgánicos inertes que ya se han mencio­
nado. La reacción puede efectuarse por lo general sin aña­
dir agentes de condensación; pero si se quiere pueden aña­
dirse agentes de esta clase, por ejemplo elcoholatos de me­
tal alcalino e hidróxidos de metal alcalino.



Un haluro de un ácido carboxílico o tiocarboxíli- 

oo de la fórmula general III se hace reaccionar da prefe­

rencia, según este invento, en presencia de un agente acep- 

tor de ácido. Como tales pueden emplearse bases o sales 

inorgánicas, como, por ejemplo, un hidróxido, acetato, hidro- 
carbonato, carbonato o fosfato alcalino, como el hidroxido 
sódico, el acetato sódico*, el hidro carbonato sódico, el car­
bonato sódico y el fosfato sódico o los respectivos compues­
tos potásicos. También pueden utilizarse el óxido y bl' car­
bonato de calcio, lo mismo que el fosfato de calcio y eL 
carbonato de magnesio, En lugar de bases o sales inorgá­
nicas, sirven asimismo las bases orgánicas, como, por.ejem­
plo, Ja piridina, la trimetilamina, la trietilamina, la dii- 
sopropilamina o la colidina. Estas, añadidas en exceso, pue­
den también servir de disolvente.

En lugar de aminas de la fórmula general II, pueden 

utilizarse también, en la reacción según este invento con 

un cloruro de ácido carboxílico o tiocarboxilico, los deriva­
dos N-alcalinometálicos de estos compuestos, como, por ejem­

plo, derivados de sodio, potasio o litio.

Los compuestos de partida de la fórmula general II 
son a su vez compuestos nuevos y pueden prepararse, por 

ejemplo, haciendo reaccionar un derivado reactivo de un áci­

do sulfónioo de la fórmula general IV



5* en la que
R representa un radical alquílico o arílico sim­

ple (por ejemplo^ un grupo metílico o fenílico) 

y
m tiene el mismo significado que en la fórmula I? 

1 0. con derivados de 2**amino-2-imidazolina de la formula general

15. en la que

R^ y Rg tienen el mismo significado que se ha expues­
to en la fórmula I,

y desdoblando hidrolíticamente a continuación el grupo pro-



tactor acílico (R-CO-). Los compuestos N-acílicos derivados 
de la fórmula II que se obtienen intermediariamente tampo­

co se habían descrito hasta ahora en la literatura.

En calidad de derivados reactivos de un ácido sulfó* 
nico de la fórmula general IV entran en cuenta los haluros 
(en particular * los cloruros) y los anhídridos de la fór­
mula general IVa

(RCO - N - -

H

en la que

R tiene el mismo significado que en la fórmula 
IV.

Los anhídridos de la fórmula general IVa pueden ob­
tenerse de manera sencilla por reacción de haluros de ácido 
sulfónioo, correspondientemente substituidos, con sales de 
ácidos sulfónicos, correspondientemente substituidos,

Los ácidos carboxílicos o tiocarboxílicos de la fór­
mula general III pueden obtenerse de manera sencilla por 
reacción de alcoholatos o tiolatos de la fórmula general VI



R - Z' - Me (VI)o

en la que
Rg tiene el mismo significado que en la fórmula 

5 . general I,
Z' significa oxígeno o azufre y
Me significa un metal monovalente,

con ácidos halogen-alcónicos o sus esteres alquílicos in­

feriores, de la fórmula general VII

10. Hal-C -C00R (Vil)n 2n

y, en el caso de que se haya partido de un áster, saponi­
ficación de éste, si se quiere, y conversión del ácido re­

sultante en otro derivado reactivo.

Los ácidos carboxílicos de la fórmula general III 
1 5. en los que Z significa un átomo de azufre, obtenidos con

tiolatos de la fórmula general VI, pueden ser transforma­
dos mediante oxidación (por ejemplo, con peróxido de hidró­
geno, peryodato potásico o permanganato potásico), en los 
respectivos ácidos carboxílicos de la fórmula general III 

20. en los que Z significa la agrupación de sulfóxido o de sul-
fona. Pera la oxidación a sulfóxidos es particularmente



apio el peryodato sódico.

Para la síntesis de los derivados de ácidos carboxí
líeos o tiocarboxílicos de la fórmula general III en los 
que n es igual a 2 se ofrece además la posibilidad de la

partida de la fórmula general II haciendo reaccionar en me­
dio alcalino p-(aminoalquil)-bencensulfonamidas substitui­

das (preparadas de manera análoga a la de J¡. Millar, J.amer 
Chem. Soc. 62, 2101 -1940-) de la fórmula general VIII

en la que
m tiene el mismo significado que en la fórmula I, 

con N-(2-bromoalquil)-cianamidas substituidas.

Las nuevas materias activas o sus sales farmacéuti­
camente aceptables pueden aplicarse por via peroral o pa- 
renteral. Para la formación de sales pueden utilizarse

Según otro procedimiento, se llega a materias de

H
2 (VIII)



5.

10.

15.

20.

25.

ácicíos inorgánicos u orgánicos fisiológicamente innocuos? 
como? por ejemplo? el ácido clorhídrico? el ácido bromhí- 
drico? el ácido sulfúrico? el ácido fosfórico? el ácido me- 
tansulfónico? el ácido acético? el ácido láctico? el ácido 
succínico? el ácido tartárico y el ácido maleico? pero tam­
bién sulfonilureas hipoglucemiantes? como? por ejemplo? la 
p-toluensulfonil-butil-urea? la p-clorobencensulfonilpro- 
pil-urea y la p-L2-(2-metoxi-5-cloro-benzamido)-etilj-f?- 

nilsulfonil-ciclohexil-urea. Las dosis diarias se hallan 
entre 10 y 100 mg/kg para los animales de sangre caliente.
Las formas apropiadas de dosificación unitaria? como las 
grageas o las pastillas? contienen de preferencia de 10 a 
200 mg de una materia activa según este invento? en cuyo 
caso el contenido de materia activa es del 20 al 80 ^ en 
peso. Para la preparación de pastillas y grageas se com­
bina la materia activa? por ejemplo? con materias de vehícu­
los sólidas y pulverulentas? como lactosa? sacarosa? sorbi- 
ta o manita? almidones? como el almidón de patata? el almi­
dón de maíz o la amilopectina? polvo de laminaria o polvo 
de pulpa cítrica? derivados celulósicos o gelatinas? eventual­
mente con adición de deslizantes? como estearato magnésico 

o calcico o polietilenglicoles de peso molecular apropiado.
Las pastillas y los núcleos para grageas se recubren? por 
ejemplo? con soluciones concentradas do azúcar? las cuales 
pueden contener todavía? por ejemplo? goma arabiga? talco 
y/o dióxido de titanio? o bien con una laca disuelta en di-
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solventes orgánicos 3e fácil volatilidad o mezclas de disol' 

ventes. A estos recubrimientos pueden añadirse colorantes) 
por ejemplo para caracterizar dosis distintas de materia 

aotiva.

Como otras formas de dosificación unitaria para uso 
oral son aptas las cápsulas encajables de gelatina) así 
como das cápsulas blandas) cerradas) de gelatina y un"ablan­
dador (como la glicerina). Las cápsulas encajables contie­
nen la materia activa preferentemente en forma de granulado? 
por ejemplo en mezcla con materias de relleno (como el almi­
dón de maíz) y/o deslizantes (como el talco o el estearato 
magnésico) y eventualmente estabilizadores (como el meta- 

disulfito sódico -NagSgO^ - o el ácido ascórbico). Un las 
cápsulas blandas) la materia activa está preferentemente 
disuelta o suspendida en líquidos apropiados) como polieti- 
lenglicoles líquidos) aunque pueden añadirse igualmente es­
tabilizadores .

Las formulaciones que siguen explican con más deta­
lle la preparación de pastillas y grageas:

a) Se mezclan 1000 g de l-Lp-(2-etoxiacetamido-etil)-fe- 
nilsulfonil3-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina con 500 g 
de lactosa y 270 g de almidón de patata) se humedece la 
mezcla con una solución acuosa de 8 )0 g de gelatina y se 
la granula pasándola por un tamiz. Después de secar, se 
mezclan 6 0 ,0 g de almidón de patata, 6 0 ,0 g de talco, 1 0 ,0 g
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ge estearato <3e magnesio y 2 0 .0 g áe dióxido de silicio coloi­
dal y se comprime la mezcla en 10 000 pastillas de 200 mg 
de peso cada una y 7 mg de contenido de materia activa* que 
si se quiere pueden proveerse de entallas fraccionarias pa­
ra acomodación más fina de la dosificación.

b) A partir de 1000 g de l-¡Jp-(2-etoxiacetamido-etil)- 
-fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazolidina, 345*0 g 

de lactosa y la solución acuosa de 6 ,0 g de gelatina* se 
prepara un granulado que* después de secar, se mezcla con 

10*0 g de dióxido de silicio coloidal* 40,0 g de talco*
40.0 g de almidón de patata y 5*0 g de estearato de magnesio 
y se comprime para formar 10 000 núcleos de grageas, jetas 
se recubren a continuación con un jarabe concentrado a base 

de 533*0 g de sacarosa cristalizada* 20*0 g de goma laca,
7 5 .0 g de goma arábiga, 250 g de talco* 20 g de dióxido de 
silicio coloidal y 1*5 g de colorante y se secan. Las gra­
geas resultantes pesan 240 mg cada una y contienen 100 mg 
de materia activa cada una.

Los ejemplos que siguen explican con más detalle 
la preparación de los nuevos compuestos de la fórmula gene­
ral I y de productos intermedios que no se habían descrito 
hasta ahora^ pero no representan en absoluto las únicas mo­
dalidades de realización. Las temperaturas están expresadas 

en grados centígrados.



Ejemplo 1

Se trata con 150 ce 3e lejía sódica 2-n una solu­

ción en 100 cc de agua de 35)6 g da di clorhidrato de 1-Lp- 
(2-emino-alquil) -f enilsulf onil3**2-iRiino-3-metil-iin.idazoli-

$. dina, de punto de fusión 230-2353, y se extrae con cloruro 
de metileno la fase liberada. 31 extracto* secado con sul­
fato sódico, se trata a 03 con 20,6 g de N,N'-diciclohexil- 
-carbodiimida. A continuación se instila a 03 una solución 
de 9 ,0 g de acido metoxiacetico en 30 cc de cloruro de ¿íe- 
tileno, en el curso de 2Ó minutos. Después de dos horas de 
agitación a 03, se separa por filtración la N,N'-diciclohc- 

xilurea precipitada y se concentra el filtrado líquido. La
l-Ep-(2-metoxiacetamido-6til)-fenilsulfonilj-2-iKino-3-me-

til-imidazolidina bruta así obtenida se recristaliza en 
1 5, acetato de etilo/acetoba. Contiene 1 l/2 moles de agua de 

cristalización y funde a 159-1603.

De manera análoga se obtienen, siempre con 20,6 g 

de N,N'-diciclohexil-carbodiimida y 9,0 g de ácido metoxia- 

cático:

2o. a) a partir de 38,2 g de diclorhidrato do l-Ep-(2-ami-
no-etil)-fenilsulfonil]-2-imino-3**alil-imidazolidina, 

de punto de fusión 232-2333,
la l-Cp-( 2-metoxiacetamid o-etil)-fen ilsnlfonilj-2-imi- 
no-3**alil"imidazolidina, de punto de fusión 103**1043



(en óter/óter de petróleo),

b) a partir de 38,9 g de diclorhidrato de l-íp-(2-aiaino- 
-etil)-fenilsulfonil3-2-iaino-3-butilimidazo lidina, de 

punto de fusión 231-2333,
5 . la l-Cp-(2-metoxiacetamido-etil)-fenilsilfonilj-

2-imino-3-butil-imidazolidina;

c) a partir de 42,6 g de diclorhidrato de l-Lp-(2-amino- 
-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-(3-metil-pentil-(2)-)- 

-imidazolidina (producto bruto),
la l**Lp**(2-metoxiacetaRiido-etil) -f enilsulf onil3-2-ini-

no-3-(3-metil-pentil-(2)-)-imidazolidina, de punto de 
fusión 137-138^ (monohidrato; en acetato de etilo/ace­

tona.) ?

d) a partir de 41,0 g de diclorhidrato de l-Lp-(2-amino-
etil)-fenilsulfonil3-2-iraino-3-ciclopentil-iRiidazolidi-

dina, de punto de fusión 2703,
la l-Ep-(2-metoxiacetaniido-etil)-fen ilsulfonilj- 

2-imino-3-oiolopentil-imidazolidína, do punto do fu­

sión 151-151,53 (monohidrato; en acetato de etilo);

e) a partir de 42,4 g de diclorhidrato de l-Lp-(2-ani-
no-etil)-fenilsulfonilJ-r-2-imiao-3-ciclohexil-imidazo-

lidina, de punto de fusión 247-2503,
la l-íp**( 2-netoxiacetamido-etil)-fenilsulfonil3-
2"imino-3-ciclohexil-imidazolidina, de punto de
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fusión 150-1513 (nonohidrato; en acetato de etilo); y

f) a partir de 4 3 )8 g de diclorhidrato de l*Lp-(2-ami- 
no-etil)-fenilsulfonil3*2"imino*3*(4*metilciclohe- 
xil)-imidazolidina, de ptmto de fusión 360-)

$. la l*Ep-(2-metoxiacetamido-etil)-fenilsulfonilli-
- 2-imino-3*(4-metilciclohexil)-imidazolidina, de * 
punto de fusión 159*1603 (hemihidrato; en acetato 

de etilo).

- 17 -

Ejemplo 2

^  Se trata con 300 ce de lejía sódica 2-n una solución
en 200 ce de agua de 42,3 g de diclorhidrato Je l-^p-(2-ani- 

no-etil)*fenilsulfonil3-2-imino-3*ciclohexil-imidazolidina, 

de punto de fusión 247*2503, y se extrae con cloruro de me- 
tileno* Al extracto, secado con sulfato sódico, se aHaden 

1 5, 50)5 g de trietilamina. Luego se instila, a la temperatura
del ambiente y en el curso de 20 minutos, una solución de 
13)5 g de cloruro de etoxiacetilo en 100 ce de cloruro de 
metileno y se agita por una hora a la temperatura ordinaria 
la mezcla resultante. Luego se la lava primeramente con 

2o. 100 cc de lejía sódica 2-n y a continuación, por dos veces,
con 100 cc de agüe,. Las fases acuosas reunidas se extraen dos 

veces con cloruro de metileno y los extractos de cloruro 

de metileno resultantos se combinan con la solución reac-
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oional lavada* Evaporando la solución de cloruro de metHe­
no secada con sulfato sódico, se obtiene la l-Lp-(2-etoxi- 
-acetamiáo-etil)-fenil-sulfonil3-2-imino-3"*ciclohexil-imi- 
dazolidina bruta, q.ue, después de la recristalización on 

5. aoetato de etilo/eter de petróleo, funde a 111-1133.

De manera análoga se obtienen, siempre con 50,5 g 

de trietilamina:

a) a partir de 43,7 g de diclorhidrato de l-Cp-(2-
anino-etil)-f enilsulfonilJ-2-imino"*3**ciclopentil- 

lO. imidazolidina, de punto de fusión 2703, y 13,5 g
de cloruro de etoxiacetilo,
la l-Cp-( 2-etoxiacetamido-etil)-fenilsulfonilj- 

2-imino-3**ciclopentil-iiQÍdazolidina, de pimto de fu­
sión 105*106,53 (en acetato de etilo); y

b) a partir de 41,0 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
amino**etil)-fenilsulfonil3'2-imino-3-ciclopentil- 

imidazolidina, de punto de fusión 2703, y 1 3 ,7 g 
de cloruro de ácido metiltio-acético,
la 1"* Ep** (2-ne t ilner capto acetamido-e til) -f enil- 

2Q^ sulfonil3-2-inino-3*ciclopentil-imidazolidina, de

punto de fusión 106-1073 (purificada por cromatografía 
en una cantidad 20 veces mayor de gel de sílice de 
tamaño granular 0,05*0,2 nn, con cloroformo + 5 ^ 
de netanol como eluente, y recristalización conse-



cativa en acétate de etilo).

Ejemplo 3

Agitando) se suspenden 3 9 )8 g de diclorhidrato de 
l-jTp-(2-amino-etil)-fenilsulf onilj-2-inino-3'**'butil-iEiida- 

zolidina) de punto de fusión 231-2333) en una mezcla de 500 
cc de cloruro de metileno y 100 cc de solución acuosa de po­
la sa al 50 %. Se agita la mezcla por 30 minutos y luego 
mientras se refrigera con hielo) se instila una solución 
de 17)0 g de cloruro de acido 2-etilaercapto-propiónico en 
100 cc de cloruro de metileno y se prosigue la agitación por 
30 minutos. A continuación se separa la fase orgánica) se la 
lava con agua y se evapora el cloruro de metileno. ía
1- ^p-( 2-( 2-et ilmerca.pt o-propionamido) -etil) -f enilsulf onilj-
2- imino-3-hutil-imidazolidina así obtenida funde a 113-114R 

después de la recristalización en acetato de etilo.

Ejemplo 4-

Agitando) se suspenden 43)7 g de diclorhidrato 
de l-Ep-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-(4-netil-

-ciclohexil)-inidazolidina) de punto de fusión 2603) en 
una mezcla de 500 cc de cloruro de metileno y 100 cc de una 
solución acuosa de potasa al 50 % y se prosigue la agita­
ción por 30 minutos. Luego) mientras se refrigera con 
hielo) se instila una solución de 1 5 )0 g de cloruro de
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10.
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áoido 2-metilmercaptopropiónico en 100 cc de cloruro de ne- 
tileno, se continua agitando por 30 ninutos más, se separa 
la fase orgánica: se la. lava con agua y se destila el clo­
ruro de Eiatileno. Be disuelve el residuo en acetato de 
etilo y se extrae la solución varias veces con árido clor­
hídrico 2-n. Los extractos ácidos, conbinados, se alcali- 
nizan con lejía sódica acuosa concentrada mientras se re­
frigera con hielo. Se recoge en cloruro de metilcno el 
producto bruto precipitado, se seca con sulfato sódico la 
solución de cloruro de metileno y se la concentra. La 
l**Ep-( 2-( 2-netilner capto**propionaaido) -et il) -fenilsalf o-
nil3-2-imino-3-(4-metil-ciclohexil)-imi3azolidina bruta 
así obtenida se purifica por recristalización en acetato

de etilo. Funde a 157**1583.

De manera análoga se obtiene, a partir de 44,5 g 
de diclorhidrato de l—Ep**(2-aKiiRO'*'etil)-fenilsulfonilJ**2- 
imino-3-(2-feniletil)-iniiazolidina y 1 6 ,0 g de cloruro de 

ácido 3**etilmercaptopropiónico, la l-Ep-(2**(3"Ctilnercapto- 
-pr opionamid o) -et il) -f enilsulí'onil j -2-inino-3**( 2-f eniletil) - 

-imidazolidina, de punto de fusión 102-103^.
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Ejemplo 5

Agitando, se suspenden 41;5 gde monohidrato de 

di clorhidrato de l-(Ip-(2-amino-etil)-fenilsulfonil3-2-ini- 

no*3*isobutil-iuidazolidina; de punto de fusión 151-152S,

5. en una mezcla de 500 cc de cloruro de metileno y 10 cc
de solución acuosa de potasa al 50 % y se prosigue la agita­
ción por 30 minutos. Luego; mientras se refrigera con 
hielo; se instila una solución de 17;0 g de cloruro de 
ácido 3*etilmercapto-propiónico en 100 cc de cloruro de me- 

1 0. tileno; se agita por 30 minutos más* se separa la fase de
cloruro de metileno; se lava con agua y se evapora el clo­
ruro de metileno. La l-iIp-(2-(3-etilmercapto-propionanido)- 
etil)-fenilsulfonilj-2-inino-3**isobutil-imidazolidina bru­

ta así obtenida se purifica por recristalización en acetato 

de etilo. Funde a 135*137°.

De manera análoga se obtienen: 
a) a partir de 4 2 ,5 g de diclorhidrato de l-Lp-(2-ani- 

no-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3-(l;2-dinetil-butil)-imi-

dazolidina y 15;0 g de cloruro de etilmercapto-acetilo;

2o. la 1-Ep*( 2-etilmer capto-ace tamido-etil)-f enilsulfonillt-
2-imino-3-(l,2-dinetil-butil)-imidazolidina; de punto 
de fusión 75-78S (la purificación del producto bruto se 

efectúa por cromatografía en una caítidad 20 veces ma­
yor de gel de sílice; de tamaño granular 0;2-0;5 mm;



con oloroforno + 5 ^ 3e metanol cono amonte, y recristali­
zación consecutiva en cloruro d e netileno / eter) 2 y

b) a partir de 38,1 g de diclorhidrato de 1-Lp-
(2-aíaino-etil) -fenilsulfonil3*2-imino*3-alil*imiduzo lidina, 

de punto de fusión 232-2333, y 1 4 ,5 g de cloruro de otil- 

mercapto-aoetilo,
la l-&?-(2-etilnercapto-acetanido"*etil)-fenilsulíonilJ-

2-inino-3-alil-inidazo1idina, do punto de fusión 
101-102s (purificación por cromatografía y recris­
talización igual que en a).

Ejemplo 6

Se trata con 150 cc de lejía sódica 2-n una solu­
ción en 100 cc de agua de 42,3 g de diclorhidrato de 1-Lp* 

(2-snino-etil)-fenilsulfonilj-2-iaino-3-ciclohexil-iuida- 
zolidina, de punto de fusión 247*2503, y se recoge la base 
libre con cloruro de netileno. En la solución de cloruro 
de netileno, secada con sulfato sódico, se introducen por 
porciones, a la temperatura del ambiente, 36 g de ácido
3-netilnercaptopropiónico y 60 g de N,N'-diciclohoxil-carbo- 

diinicta. Se deja reposar por una hora a la tenperatura del 
ambiente y luego se concentra hasta sequedad. Se sacude 

el residuo con una mezcla de acetato de etilo y ácido clorhí' 
drico 2-n, se separa por filtración la N,N'-diciclohexil- 
-urea insoluble, se decanta la fase ácido-acuosa, se libera



de elle, la fase por adición de lejía sódica acuosa concen­

trada; mientras se refrigera con hielo) y se recoge la base 

con cloruro de metileno. Concentrando la solución de clo­
ruro de metileno que se ha secado con sulfato sódico! se ob­
tiene la l-Cp-(2-(3-netilRercapto-propionaaido)-etil)-fenil- 

sulfonilJ-2-imino-3-ciclohexil-inidazolidina bruta! que; 
después de la recristalización en cloruro de netilenc/acetato 
de etilo! funde a! 160-1623.

De manera análoga se obtienen:

a) a partir de 37? 1 g de diclorhidrato de l-!lp-(2-ani- 
no-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3**etil-imidazolidina! de 
punto de fusión 242-244R, 45;O g de ácido 3**netilsulfonil-
-propiónico y 60;O g de N;N'-diciclohoxilcarbodiinina;

la l-Ep-(2-(3-ixetilsulfonil-propionaRÍdo)-etil)-fenil- 
sulfonilj-2-iaino-3*3til-imidazolidina; de punto de 

fusión 181-184S (en netanol/óter); y

b) a partir de 39:7 g de didorhidrato de l-Lp-(2-
ajnino-etil)-fenilsulfonilj-2-inino-3-butil-imidazolidina; 

de .punto de fusión 231-233°, 50;O g de ácido 3**etilsulfo** 
nil-propiónico y 6 0 ,0 g de N,N'-diciclohex:iloarbodiinida; 

la l-Ep-(2-(3-etilsulfonil-propionamido)-fenilsulfonilj- 
2-imino-3*-butil-imidazolidina, de punto de fusión 

149-151- (en metanol).



Ejemplo 7

Se trata con 150 cc 3e lejía sódica 2-n una solu­
ción en 100 cc de agua de 37? 1 g de diclorhidrato de 1-Lp* 
(2-amino-etil)-fcnilsulfonil3*2*imino-3*etil-inidazolidina, 
de punto de fusión 242-2443 y se recoge la base con cloruro 
de netileno- La solución de cloruro de metileno, secada 
con sulfato sódico, se concentra hasta sequedad y se disuel­
ve el residuo en 300 cc de tetrahidrofurano. Se introdu­
cen en esta solución, por porciones y a la temperatura del 
ambiente, 3 6 ,0 g de ácido 3*metil-tiopropiónico y 60.0 g -de 
N,Ií'-áiciolohexilcarbodiimida, se deja reposar por una hora 
a la temperatura del ambiente y se concentra hasta sequedad. 
Elaborando el residuo de la misma manera que en el Ejemplo 
6, se obtiene l-Lp-(2-(3*metiltio-propionanido)*etilj-2-imi- 
no-3*etil-imidazolidina, que después de re cristalización en 

acetato de etilo funde a 137*1393.

Ejemplo 8

Se trata con 150 cc de lejía sódica 2-n una solu­
ción en 100 cc de agua de 41,0 g de didorhidrato de 1-LP*(2 
amino*etil)-fenilsulfonilj*2-imino-3*ciclopentil-imidazolidi 

na, de punto de fusión 2703, y se recoge la base con clo­
ruro de metileno. Se seca con sulfato sódico la solución 
da cloruro de metileno, se destila éste y se disuelve en 
300 cc de dioxano la 1-Lp-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2-



imino-3**ciclopentil-imidazolidina que queda. En esta solu­

ción se introducen en porciones y a la temperatura del 

ambiento 4 5 ,0 g de ácido 3-metilsulfonil-propiónico y 60*0 

g de N,N'-áiciclohexil-carbodiinida, se deja reposar por 
una hora a le. temperatura del ambiente y se concentra hasta 
sequedad. El residuo obtenido* elaborado de la misma ma­
nera que en el Ejemplo 6 , da la l-Lp**(2-(3-motilsulfonil- 
-propionamido)-etil)-fenilsulfonil3-2-imino**3**ciclopon.til- 

-inidazolidina, de punto de fusión 180*1813 (en metanol / 
éter).

Ejemplo 9

De una solución de 41,0 g de diclorhidrato cíe l-Lp-(2 

amino*etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3*cic lopontil-imidazoli- 
dina, de punto de fusión 2709, en 200 cc de agua, se libera 
la base, por adición de 300 cc de lejía sódica 2-n. Se re­

coge esta base con cloruro de metileno, se seca la solución 

de oloruro de metileno con sulfato sódico y se destila el 
cloruro de metileno. La l-(p-(2-amino-etil)-fenilsulfonilj-2 
imino*3*ciclopentil-imidazolidina que queda en forma de acei­
te se mezcla bien, por sacudimiento bajo nitrógeno a 30-409 
con 21 ,2 g de áster bencílico de ácido metoxi-ditioacótico 
y se calienta durante l/2 hora en baño de María a unos 809, 
con lo cual se desvanece gradualmente el color del ditioás- 
ter y cristaliza el producto. A continuación, mediante



cuatro lavados con 100 cc de éter de petróleo cada vez, se 
elimina el bencilnercaptano originado. La l*Lp*(2-metoxitio* 
acetamido*etil)-fenilsulfonil3"2-imido-3*ciclopentil-imida" 

zolidina bruta así obtenida) funde, después de la recrista** 

lización en acetato de etilo? a 127"1283.

De manera análoga se obtiene, a partir de 42,4 g 
do diclorhidrato de 1—íp-(2-amino"etil)-fenilsulfonil3"2- 
imino-3-ciclohexil-imidazolidina, de punto de fusión 

247*2503, y 2 1 ,2 g de áster bencílico de ácido metoxi-ditioa- 
cático, la l-Ep-(2-n.etoxitioacetamido-etil)**fenilsulfonilj-2-

inino-3-ciclohexil-inidazolidina, de punto de fusión 

146-147- (en acetona).

El áster bencílico de ácido netoxiditioacático 
empleado como material de partida puede obtenerse así:

En una mezcla de 7,1 g de metoxi-acetonitrilo y 13,3 
g de bencilnercaptano se disuelven a -103 3,8 g do cloruro 
de hidrógeno y se deja reposar la solución a temperatura 
de -53 a *103 durante varios días, hasta que se convierte 
en una torta cristalina. Se lava con éter de petróleo el 
clorhidrato, de áster netoxi-tioacetimido-bencílico originado 

y se le seca en vacío. Esta substancia funde a 137*1413 
(descomposición).

En una suspensión de 23,2 g de clorhidrato do áster



metoxi-tioacetinido-bencílico en 6o cc de piridina absoluta 

se introduce sulfuro de hidrógeno hasta saturación) mientras 

se refrigera con una nezcla de acetona y hielo seco. Luego 
se deja subir la temperatura hasta 03 y se agita a esta ten- 

5 . peratura por una hora todavía. Mientras se refrigera con hie­
l o  se instilan luego en el curso de 10 minutos 120 cc de 

agua) se vierte la emulsión resultante en una mezcla de 

270 cc de ácido clorhídrico concentrado y 430 cc de agua y 
se recoge con éter el aceite segregado) de color amarillo 
rojizo. Se lava con agua la solución etérea y se la seca 
con sulfato sódico. El áster bencílico bruto de ácido meto- 

xi-ditioacátioo que queda después de la destilación del éter 

se destila en alto vacío: punto de ebullición) 110-1203/0,01 

mm.

15* Ejemplo 10

De manera análoga a la del Ejemplo 1 se obtienen) 
empleando siempre 20)6 g de N)N'-diciclohexilcarbodiimida:

- a partir de 42,3 g de diclorhidrato de 1-Lp*(2* 
amino*etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3*ciclohexil-

2Q̂  imidazolidina y 1 1 ,8 g de ácido propoxiacático)
la l-Cp-(2-(propoxi-acetamido)-etil)- 

fenilsulfonilJ-2-imino*3*ciclohexil* 

imidazolidina, de punto de fusión 100*1023;

- a partir de 42,3 g de diclorhidrato de 1-Lp*(2-
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3
anino-etil)*fenilsulfonil3--2-imino-3**ciclohexil--

inidazolidina y 1 1 ,8 g de ácido isopropoxiacé- 

tico,
la 1-Cp"(2-(isopropoxi-acetamido)-otil)-feuil- 

sulf onrl3*2"3.1IHLnO*3*C^LCloheXÍl*ÍIRídaZolÍd ina, 

de punto de fusión 105*107-?

a partir de 43,7 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
aminc**etil)-fenilsnlfonil3*2-iaino"*3**(2-metií-- 

ciclohexil)-inidazolidina y 10,4 g de ácido

3-metoxi-propiónico,
la 1-Ep*( 3*metoxi*propionaaido)-etil)-fenilsul- 

fonil3-2-imino-3*(2-Betil-ciclohexil-inida- 

zolidina, de punto de fusión 130*1323:

a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonil3-2-:Mino-3-ciclohexil- 

inidazolidina y 1 1 ,8 g de ácido 3-aetoxi-propió- 

nico,
la l*Lp*(2-( 3-etoxi-propionamido) -etil) -fenils!il' 

fonilj*2-imino-3*ciclohexil-inidazolidina, 
de punto de fusión 130*1323;

a partir de 4 3 ,7 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
anino-etil) -fenilsulfonil3-2-iüino*3*( 2-metil- 

oiclohexil)-imidazolidina y 13,2 g de ácido 3** 
isopr opoxi-propiónico,
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383344
la l-íp-(2-(3-isopropoxi-propionanido)-etil)-

fenilsulfonilj-2-imino-3-( 2-metilciclohexil)- 
imidazolidina, de punto de fusión 128-1303; 

a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonilJ-2-inino-3"*ciclohexil 

imidazolidina y 10 ,6 g de ácido metilmercapto-; 

acético,
la l-fp-(2-(metilmercapto-acetanidoetil)-fenil- 

sulf onilJ**2-imino**3** ciclohexil-imidazolid ina, 
de punto de fusión 120*1213;

a partir de 39 ,7 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-secubutil- 
imidazolidina y 10 ,6 g de ácido metilmercapto- 

acático,
la l-Cp-(2-(metilmercapto-acet amido)-etil)-

fenilsulfonil3-2-imino-3-secubutil-ñnidazolidina, 

de punto de fusión 104-105-;

a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l-(p-(2-
smino-etil)-fenilsulfonilj-2-inino-3-ciclohexil- 

imidazolidina y 1 2 ,0 g de ácido etil-mercapto-ace- 

tico,
la l-fp-(2-(etilmercapto-acetamido)-etil)-

fenilsulfonil3-2--imino-3-ciclohexil-i3nidazo- 

lidina, de punto de fusión 128-1303;



- a partir de 3 9 ,7 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonilj-2-inino-3-secubutil- 

imidazolidina y 10 ,6 g de ácido 2-metilinercapto- 

propiónico,
^, la l-Ep-(2-(2-netilnercapto-propionanido)-

etil)-fenilsulfonilj-2-inino-3-socubutil-

inidazolidina, de punto de fusión 113-1153?

- a partir de 40,9 g de diclorhidrato de 1-Cp-
(2-aaiino-etil) -fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclo- 

^0 pentil-imidazolidina y 1 0 ,6 g de ácido 3-iaetilner-

capto-propiónico,
la l**íp-( 2-( 3-metilnercapto-propionanido)-

etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-oiclopentil-* 

inidazolidina, de punto de fusión 132-1333?

- a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
aaino-etil)-f3nilsulfonilj-2-inino-3-ciclohexil- 
imidazolidina y 1 6 ,2 g de ácido 3-tercibutilner- 

capt o-propiónico,
la l-íp-(2-(3-tercibutilmercapto-propioncnido)- 

2o. etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-ciclohexil-
imidazolidina, de punto do fusión 142-1463?

- a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l-Lp-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3-ciclohexil- 
iaidazolidina y 13,4 g de ácido propilnercapto-
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acéticoy
la l*Ep-(2-propilmercapto*ac9taaido)*etil)-fcnil 

sulfonil3*2-inino*3*ciclohexil*imidazolidina, 
de punto de fusión 110*1113;

a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l*Lp*(2* 
aaino*etil)-fenilsulfonilj-2-ia.ino-3*ciclohexil- 

inidazolidina y 13,4 g de ácido isopropilaercapto* 
acético,
la 1-Ep*(2-(isopropilnercapto-acetaaido)-etil)- 

fenilsulfonil3*2-inino*3*ciclohexil-iciidazo* 
lidina, de punto de fusión 125*1263;

a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l*Lp* 
(2-anino*etil)-fenilsulfonilj-2-ÍEiino*3*ciclohexil 
inidazolidina y 14,8 g de ácido tercibutilnercap- 
to*acético,

la l*ilp*( 2-( tercibutilnercapto*acetanido)* 
etil)-fenilsulfonil3*2-iaino*3*ciclohexil- 
inidazolidina, de punto de fusión 140*1413;

a partir de 35,5 g de diclorhidrato de l*Lp*(2- 
anino*etil)-fenilsulfonilj-2-inino*3*netil-ini- 

dazolidina y 13,4 g de ácido 2*etilnercapto* 

propiónico,
la 1-Ep*(2-(2-etilaercaptopropionanido)-etil)- 

fenilsulfonil3-2-inino-3*aetil-iaidazolidina, 
de punto de fusión 140*1423;25-
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a partir de 39,7 g de diclorhidrato de l-Ep-(2-
anino-etil)-fenilsulfonil3-2-inino-3"isohutil-

inióazolidina y 16 ,6 g de ácido 3-etilsulfonil- 
 ̂ .

la 1- Ep- (2- (3**e t ilsulfonil-propionanid o) -etil) - 
fenilsulfonil3-2-inino-3"isobutil-inidazo-
lidina, de punto de fusión 176-177-$

a partir de 40,9 g de diclorhidrato de l-Ep-(2- 
anino-etil)-fenilsulfonil3-2-ñuino-3-ciclopen- 
til-inidazolidina y 13,4 g de ácido netil-sul- 
fonil-acetico,
la 1-Ep-(2-(met ilsulfonil-acet anido)-et il)-

fenilsulf onil3-2-inino**3*ciclopentil-inidazoli- 

dina, de punto de fusión 147-$

a partir do 42,3 g de diclorhidrato de l-Ep-(2-
amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-*3*ciclohexil- 

imidazolidina y 15,2 g de ácido etilsulfonil- 

aoético,
la 1-Ep**( 2-( etilsulfonil-acetamido) -etil) -fea il­

sulf onilj-2-imino**3**ciclohexil-imidazolidina,. 

de punto de fusión 144-146^;

a partir de 35,5 g de diclorhidrato de l-Ep-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-metil-imi- 
dazolidina y 16,6 g de ácido 2-ctilsulfonil-
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propiónico;
la l-íp-(2-(2-etilsulfonil-propionamido)-etil)-

fenilsulfonilJ-2-imino-3*metil-imidazolidina)

de punto de fusión 162-1633; 

a partir de 39)7 g de diclorhidrato de l-íp-(2-
amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino*-3-isobutil-

imidazolidína y 15)0 g de ácido 3-etilsulf in.il- 

propiónioo)
la l-Cp-(2-(3-etilsulfinil-propionamido)-etil)- 

fenilsulfonil3-2-imino-3-isobutil-imidazolidi.

na) de punto de fusión 141-1433;

a partir de 40)9 g de diclorhidrato de 1-Ep***(2- 
amino**etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3**ciclopentil- 

imidazolidina y 12)2 g de ácido metilsulfinil- 

acótico)
la l-Cp-(2-(metilsulfinil-acetamido)-otil)-

fenilsulfonil3**2-imino-3-ciclopentil-imidazo- 

lidina, de punto de fusión 141-1423;

a partir de 40)9 g de diclorhidrato de l-Cp-(2- 
amino-etil)-fenilsulf onil3-2-imino-3-ciclopontil- 

imidazolidina y 13)6 g de ácido 3-metilsulfinil- 

propiónico)
la l-íp-(2-(3-metilsulfinil-propionamido)-

etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclopentil-
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imidazolidina, de punto de fusión 146-1473;

a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l**Ep-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclohexil-

-imidazolidina y 13)6 g de ácido etilsulfinil- 

-acético,
la l-Cp-*(2-(etilsulfinil- acetamido)-etil)-

fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclohexil-imidazo-

lidina, de punto de fusión 133-1349;

a partir de 42,3 g de diclorhidrato de l-fp-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-oiclohexil- 

imidazolidina y 17,8 g de ácido 3-tercibut.ilsulfi- 

nil-propiónico,
la 1-t!p-(2-(3-t er cibut ilsulfinil-prop ionamid o)- 

etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclohexil- 

imidazolidina, do punto de fusión 125-1273;

a partir de 43,7 g de diclorhidrato de l-Ep-(2- 
amino-propil)-fen ilsulf onil3-2-imino-3-ciclohexil- 
imidazolidina y 9,0 g de ácido metoxiacético,

la l-Ep-(2-(metoxi-acetamido)-propil-fenilsul- 
fonilj-2-imino-3-ciclohexil-imidazo lidina, de 
punto de fusión 120-12ia^

a partir de 43,7 g de diclorhidrato de l-íp-(2- 
amino-etil)-fenilsulfonil3-2-imino-3-ciclohexil-

4-metil-imidazolidina y 10,4 g de ácido etoxi-
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-acéticc-)
la l-íp-(2-(etoxi-acet amido)-etil)-fenil- 
sulfonil3-2-imino-3*cicLohexil-4-metil-imida-
zolidina, do punto de fusión 115-1173)

a partir de 43)7 g de clorhidrato de l-íp-(2- 
amino-etil)-f en ilsulfonil3-2-imino-3-ciclopentil-

4-etil-imidazolidina y 13)4 g de ácido 3**etii- 

mercapto-propiénico) . '
la l-Cp-(2-(3*etilmercapt o-prop ionamido)-etil)- 

fenilsulfonilj-2-imino-3-ciclopcntil-4-otil- 

imidazolidina, aceite;

e, partir de 43)7 g de dioLorhidrato de l-íp-(2- 
smino**etil)-fai ilsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil- 

imidazolidina y 12)0 g de ácido 2-metilmercapto- 
propionico)

la l-Cp-(2-(2-metilmercapto-propionamido)- 
etil)-faillsulfonilj-2-imino-3-ciclohexil- 
imidazolidina) de punto de fusión 167-1693;

a partir de 43)1 g de diclorhidrato de 1-Lp*(2-
amino-etil)-fenilsulfonilj-2-imino-3**bencil-

imidazolidina y 12,0 g de ácido 2-metilmercapto- 
* ' .propíonico?

la l-fp-(2-(2-metilmercapto-propionamido)-etil)- 
fenilsulfonilj^-imino^-bencil-imidazoli-



5.

10.

15 .

dina, de punto de fusión 141*1433;

a partir de 44,5 g de diclorhidrato de l*íIp-(2- 
aminoetil)-fenilsulfonilj*2-imino-3-(beta-fenil-

etil)-imidazolidina y 13,4 g de ácido 3-etilmer- 

capto*propiónico,
la l-íp*(2-(3-etilmercapto-propionamido)-etrl)- 

fenilsulfonil3-2-imino-3-(beta-fenil-etil)-
imidazolidina, de punto de fusión 102*103^5 

y

a partir de 42,1 g de diclorhidrato de l*Lp*(2*ani* 
no*etil)-fenilsulfonil3*2*imino*3*(3"*oiclohexen* 

-l-il)*imidazolidina y 9,0 g de ácido inetoxi-ace- 

tico,
la l*Cp*(2-(metoxi-acetamido)*etil)*fenilsulfo* 

nil3*2*imino*3*(3*ciclohexen*l*il)-imidazo lidina.
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N O T A

Descrito el objeto del presente invento, se 
declaran nuevas y de propia invención las siguientes 
reivindicaciones, con prioridad de la solicitud de-'- 

patente suiza na 13400/69 del 4.9.69.

1. Procedimiento para la preparación de nue^ 

vos derivados de la p-aminoalquil-bencensulfonamida, de 
la fórmula general I

10 R-

R2

NH (i)

en la que
significa un radical alquílico con 1 a 6 átonos 
nos de carboro, eventualmente ramificado, un 
radical alílico, un radical cicloalquílico o 
cicloalquenílico con 5 a 8 átomos de carbono en
cada caso o un radical fenilalquílico con 9 
átomos de carbono a lo sumo,

Rp significa hidrógeno o un grupo etílico o metílico,



Rj significa un grupo alquilico con 1 a 6

átonos ge carbono, eventualmente ramificado, 
m significa 2 ó 3, 
n significa 1, 2, 3 ó 4,
Y significa oxigeno o azufre y 
Z significa oxígeno o azufre o una agrupación 

de sulfóxido o de sulfona,
y de sus sales de adición con ácidos inorgánicos u* orgá­
nicos, caracterizado por hacerse reaccionar un compuesto de 
la fórmula general II

R^, Rg y m tienen el mismo significado que en

con un ácido carboxílico o tiocarboxilico de la fórmula 

general III

(II)

en la que

la fórmula I
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R3 " (111)

en la que

5. Z, n e Y tienen el mismo significado que an^la
fórmula general I,

o con un derivado reactivo de un ácido carboxílico o . 

tiocarboxílico de tal índole, y convertirse los pro- ' 
ductos de reacción obtenidos, si se quiere, en la 

10. sal de un ácido inorgánico u orgánico.

2. Procedimiento segdn la reivindicación 1, 
caracterizado por efectuarse la reacción en un di­
solvente orgánico inerte.

3. Procedimiento segdn las reivindicaciones

15. 1 y 2, caracterizado por hacerse reaccionar un ácido
carboxílico o tiocarboxílico de la fórmula general III, 
en presencia de un agente desdoblador de agua, con com­
puestos de la fórmula general II.

20.
4. Procedimiento según las reivindicaciones 

1 y 2, caracterizado por hacerse reaccionar un cloruro 
d# un ácido carboxílico o tiocarboxílico de la fórmula 

//general 111, en presencia de un agente aceptor de ácido,
con compuestos de la fórmula general II.
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5.- Procedimiento para la preparación de nuevos 

derivados de la p-aminoalquil-bencensulfonamida.

Según se describe y reivindica en la presente 
memoria descriptiva que consta de 40 hojas foliadas y 
escritas a maquina por una sola cara.

Madrid a 3 de Septiembre de 1.970
P * S* w
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