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Es sabido que fenilguanidinas de l a  fám ula

donde R s ig n ifica  a l cohilo in fe rio r , R' s ig n ifica  alcehi­

lo in fe rio r  o hidrdgeno y R" s ig n ifica  -C^Hg, -COCgH ,̂

-OCgHg á -SCgH^, son activ as como antihelm inticos (véanse 

DR-OS 21 17 293, 22 50 911, 23 04 764 y 24 23 679).

Estas fenilguanidinas y también agentes an tih el- * 

minticos de l a  clase de los bencimidazol-2-carbamatos, ta -  

le s  como Parbendazol, Nebendazol, Fenbendazol y otros repre­

sentantes de esta  clase de compuestos son difícilm ente so- - 

lubles en agua y por ello sdlo pueden ser administrados por 

v ia  o ral en l a  medicina humana y v e te rin a ria . Con estas sus 

ta n d a s  no pueden prepararse sin más soluciones administra- 

bles por v ia  parenteral, localmente bien compatibles, ta l  

como se necesitan especialmente para e l  tratamiento de ani­

males grandes, ta le s  como ganado vacuno, cab allar y de cer­

da.

- Además, segán l a  DE-OS 26 30 847 son conocidas me-
A

toxicarbonilfenilguanidinas de l a  fám ula
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^N-COOCH^
NH-C^

\. ? '-NHir
NHCOR**,

donde X representa oxigeno, azufre, e l grupo -SO-, -SOg- ó

-CO- y donde X e stá  unido en posición 4 ó 5 con el radical

fenilguanidino, R s ig n ifica  hidrógeno, halógeno, alcoxi
1C -̂C  ̂ ° triflu o ro m etilo , R s ig n ifica  hidrógeno, alcohilo

eventualmente sustitu ido, alcoxi eventualmente sustituido,

alcoxialcohilo  eventualmente sustitu ido, aralcohilo even-
2

tualmente sustitu ido, R s ig n ifica  hidrógeno, alcohilo , c i -  

cloalco h ilo , cicloalcohüalcohilo o aralcoh ilo , cuyas sales  

con ácidos inorgánicos u orgánicos son solubles en agua y 

por consiguiente administrables por v ía  parenteral. Éstos 

actúan ciertamente contra un amplio espectro de nemátodos, 

pero no suficientemente contra lombriz hepática, un pará­

sito  que se presenta frecuentemente junto con lo s  nemátodos 

del tra cto  g astro in testin al, y se combate convenientemente 

junto con lo s  nemátodos.

Segán la s  DE-OS 24 41 201 y 24 41 202 son conoci­

dos ciertamente bencimidazol-carbamatos de l a  fórmula

C-NHCOOR

H
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en donde X s ig n ifica  el grupo -OSOg- ó -SOgO-, R s ig n ifica  

aleo hilo con 1 h asta 4 átomos de carbono, R' y R" significan  

en cada caso, independientemente entre s i ,  hidrógeno, hidro- 

x i ,  aleo hilo o a lcoxi en cada caso con 1 - 4  átomos de car­

bono, halógeno, trifluorom etilo  ó CN, y que son eficaces  

tanto contra nemátodos como también contra lombrices hepá­

t i c a s ,  pero solamente son administrables por v ía  oral a  cau­

sa de l a  pequeña solubilidad en agua.

Objeto de l a  invención son monocarboxilatos de ás­

te re s  de ácidos fenilguanidinosulfónicos de l a  fórmula I

en donde

X s ig n ifica  -OSOg- ó -SOgO-,

R s ig n ifica  hidrógeno, halógeno, a l cohilo, con 1 - 4  átomos

de carbono,* alcoxi con 1 - 4  átomos de carbono, -CN o -CF^,
1   ̂R sig n ifica  hidrógeno,

alcohilo eventualmente sustitu ido,A
alco xi eventualmente sustitu ido, 

al coxial cohilo eventualmente sustituido ó 

aralcohilo eventualmente sustituido y
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p
i r  s ig n ifica  hidrógeno,, alcoh ilo , cic lo a lco h ilo , c ic lo a lco -  

h il-a lco h ilo  o aralcoh ilo ,

y sus sales fisiológicam ente compatibles con ácidos orgáni-
I

eos o inorgánicos.

Los compuestos conformes a l a  invención de l a  f ó r ­

mula I  tienen ca rá c te r  básico. Pueden emplearse como bases 

lib re s  o en forma de sus sales con ácidos inorgánicos y o r ­

gánicos, fisiológicam ente compatibles, por ejemplo halohi- 

dratos, preferentemente clorhidratos, su lfato s, fosfato s, 

n itra to s , maleatos, fumaratos, aceta to s, propioñatos, la c -  

ta to s , metanosulfonatos o naftalenodisulfonatos, como sus­

tan cias activas antihelm ínticas.

Objeto de l a  invención es también un procedimiento 

para la  preparación de los monocarboxilatos de ésteres de 

ácidos fenilguanidinosulfónicos de l a  fórmula I ,  que está  

caracterizado porque se hace reaccionar 

a) un derivado de anilin a sustituido de l a  fórmula II

en donde X, R y tienen lo s  significados indicados para 

l a  fórmula I ,  ó

a^) con un derivado de isotiou rea de l a  f  óm uía I II
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R 3 - s - c ^
N-C00CH.

(I I I )
NHR̂

en donde R  ̂ tien e e l significado indicado para l a  fórmula I  

y representa alcohilo con 1 - 4  átomos de carbono, ó 

ag) con un derivado de 0-m etilisourea de l a  fórmula I l l a

^N-C00CH-¡
R^-O-C

\
( I l l a )

NH,

en donde R*̂  representa alcohilo ccn 1 - 4  átomos de carbono, 

en presencia de un disolvente y eventualmente en presencia  

de un ácido, <5

b) se h id roliza  un fenilguanidino-bis-carboxilato de l a  fó r ­

mula IV '

(IV)

en donde

X, R y R tienen lo s  significados indicados anteriormente y 

R̂  representa alcohilo o a lco xi,

y se aleo h ila  eventualmente un compuesto de l a  fórmula I ,  

obtenido de esta  manera, en donde R̂  s ig n ifica  hidrógeno.
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1 En. la s  fórmulas 1 hasta IV lo s  sustituyentes t i e ­

¿ nen lo s  siguientes significados preferidos:

Como halógeno R se presentan flú o r, cloro y bromo,)

5

!
especialmente flú o r y cloro .

Como alcoxi-C^-C^ se presentan metoxi, e to x i, n-pw  

poxi, iso-propoxi, n-butoxi, iso-butoxi y ter-b u to xi, pre­

ferentemente metoxi y e to xi.

Como a l cohilo R**, eventualmente sustitu ido, se pre­

senta alcohilo de cadena reota o ramificado preferentemente

10

'

con 1  hasta 6, especialmente 1 - hasta 4)átomos de carbono. , 

Por ejemplo, se mencionarán m etilo, e t i lo , n-propilo e ino- 

-p rop ilo , n -b u tilo , iso-buti'lo y terL-butilo, eventualmente 

sustitu idos.

Como alcoxi R***, eventualmente sustitu ido, se pre­

15 senta alcoxi de cadena re c ta  o ramificado preferentemente 

con 1 -6 , especialmente 1 hasta 4y átomos de carbono. Por 

ejemplo se mencionarán metoxi, e to xi, n-propoxi e iso-propo- 

x i  y n-butoxi, iso-butoxi y ter-b u to xi, eventualmente su sti­

20

tuidos.

Como alcoxialcohilo R**, eventualmente sustitu ido, 

se presenta alcoxialcohilo de cadena re c ta  o ramificado, 

preferentemente con 1 hasta 6, especialmente 1 hasta 4,

átomos de carbono en l a  parte a lco xi y preferentemente 1

"

25

hasta 6,  especialmente 1  hasta 4? átomos de carbono en l a  

parte alcoh ilo . Por ejemplo se mencionarán metoximetilo,

12079

*
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m etoxietilo , etoxim etilo y e to x ie tilo  eventualmente su sti­

tuidos.

Como aralcohilo B?*, eventualmente sustitu ido, se 

presenta aralcohilo eventualmente sustituido en l a  parte  

a rilo  y/o en l a  parte alcoh ilo , preferentemente con 6 has­

t a  10 átomos de carbono en l a  parte arilo  y preferentemen­

te  1 hasta 4, especialmente 1 6  2, átomos de carbono en l a  

parte a lcoh ilo , pudiendo ser l a  parte alcohilo de cadena reo 

t a  o ram ificada. Por ejemplo se mencionarán bencilo y fe -  

n i le t i l o ,  eventualmente sustitu idos.
i

Los diversos radicales R -pueden lle v a r  uno c- va­

r io s , preferentemente 1  hasta 3, especialmente 1 6  2, sus- 

tituyentes iguales o diferentes. Como sustituyentes se c i­

tarán por ejemplo: ,

Alcoxi preferentemente con 1 h asta  4 , especialmen­

t e  1 6  2, átomos de carbono, t a l  como metoxi, e to x i, n-pro- 

p ilo x i e iso -p rop iloxi y n -b u tilo x i, iso -b u tilo x i y ter-b u - 

t i l o x i ;  a lco h iltio  preferentemente con 1  hasta  4, especial­

mente 1 6  2, átomos de carbono, ta l  como m e tiltio , e t i l t i o ,  

n -p rop iltio  e iso -p ro p iltio  y n -b u tiltio , iso -b u tiltio  y 

te r -b u t i l t io ; halo geno alcohilo preferentemente con 1  has­

t a  4, especialmente 1 6  2 átomos de carbono y preferente­

mente 1  hasta -5, especialmente 1  hasta 3, átomos de hal6-  

geno, siendo lo s  átomos de haldgeno iguales o diferentes  

y como átomos de halágeno se presentan preferentemente flúor

12079

!!
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cloro o bromo, especialmente flú o r, ta le s  como tr if lu o ro -  

m etilo; hidroxi; halógeno, preferentemente flúor, cloro, 

bromo y yodo, especialmente flú o r y cloro ; ciano; n itro ;  

¿mino; monoalcohilamino y dialcohilamino preferentemente 

con 1  hasta 4, especialmente 1  ó 2, átomos de carbono por 

cada grupo alcoh ilo , t a l  como metilamino, m etil-etil-am ino, 

n-propilamino e iso-propilamino y m etil-n-butilam ino; car-  

balcoxi preferentemente con 2 hasta 4, especialmente 2 ó 3, 

átomos de carbono, ta l  como oarbometoxi y carboetoxi; sn l- 

fo (-SO^H); alcohilsulfonilo preferentemente con 1  hasta 4, 

especialmente 1 ó 2, átomos de carbono, ta l  como m etilsul- 

fonilo y e tilsu lfo n ilo ; arilsu lfo n ilo  preferentemente con 6 

ó 10 átomos de carbono en l a  parbe a r i lo , t a l  como fe n ilsu l-  

fonilo .
-  2Como alcohilo R se presenta alcohilo de cadena

re c ta  o ramificado preferentemente con 1 hasta 6, especial­

mente 1 hasta 4 ,átomos de carbono. Por ejemplo, se mencio­

narán m etilo, e t i lo , n-propilo e iso-propilo , n -b u tilo , iso -  

-b u tilo  y te r -b u tilo .

Como cicloalcoh ilo  R se presentan cicloalcoh ilo  

monociclico, b ic ic lico  y t r i c ic l ic o  con preferentemente 3 

hasta 10, especialmente 3, 5 ó 6, átomos de carbono. Por 

ejemplo, se mencionarán ciclop ropilo , ciclo b u tilo , ciclopen 

t i l o ,  ciclo h exilo , ciclo h ep tilo , biciclo^/2. 2.l /h e p ti lo , b i-  

c ic lo /2. 2._g7o e tilo  y adamantilo.
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2
Como c i cío alco h ilalco  hilo R se presenta c ic lo a lco -  

h il aleo hilo preferentemente con *3 hasta  10, especialmente 

3 , 5 ó 6, átomos de carbono en l a  parte ciclo  a l cohilo y pre 

ferentemente con 1  hasta 6, especialmente *1 hasta 4, átomos 

de carbono en l a  parte a l cohilo. Por ejemplo se mencionarán 

ciclopropilm etilo , ciclop entilm etilo , cicloh exilm etilo , o i-  

clo p ro p ile tilo , c ic lo p e n tile tilo  y c ic lo h e x ile tilo .

Como aralcohilo R se presenta aralcohilo preferen­

temente con 6 6 10, especialmente 6, átomos de carbono en l a  

parte a rilo  y preferentemente 1 hasta 4, especialmente 1 <5 

2, átomos de carbono en l a  parte alcoh ilo , pudiendo l a  par­

te  alcohilo ser de cadena re c ta  o ram ificada. Por ejemplo 

se mencionarán bencilo y fe n ile tilo .

. Como R^-alcohilo C -̂C  ̂ e n ;la  fórmula I I I  se presen 

tan m etilo , e t i lo , n-propilo, iso-p rop ilo , n -b u tilo , iso-bu  

t i l o ,  te r -b u tilo , especialmente metilo y e t i lo .

Como alcohilo se presenta alcohilo de cadena rec  

t a  o ramificado preferentemente con 1 hasta 6, especialmen­

te  1 hasta  4 , átomos de carbono. Por ejemplo se mencionarán 

m etilo, e t i lo , n-propilo e iso-p rop ilo , ñ -b u tilo , iso -b u ti-  

lo  y te r -b u tilo .

Como alcoxi R̂  se presenta alcoxi de cadena re c ta

0 ramificado preferentemente con 1  hasta 6, especialmente

1 hasta 4 ,átomos de carbono. Por ejemplo se mencionarán me- 

to x i , e to x i, n-propoxi e iso-propoxi y n-butoxi, iso-butoxi
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y ter-b u to xi.

Entre lo s  monocarboxilatos de ásteres de ácidos

fenilguanidinosulfónicos de l a  fórmula I  se han acreditado
!

como agentes antihelmínticos en grado especial aquéllos en 

lo s  que el sustituyente R s ig n ifica  hidrógeno, cloro, t r i -  

fluorometilo o -CN, el sustituyente R sig n ifica  hidrógeno, 

m etilo, e t i lo , propilo, iso-propilo o metoximetilo y el cus
p

tituyente R s ig n ifica  hidrógeno.

Los derivados de anilina sustituidos de l a  fórmula 

I I  y lo s  derivados de fenilguanidina de l a  fórmula IV, em­

pleados como m ateriales de partida, así como procedimientos 

para su preparación, son conocidos a p a r tir  de l a  DE-OS 

26 08 238.
Las isotioureas de la  fórmula I I I  son conocidos en 

p arte . Se pueden obtener por reacción de S -alcoh ilisotiou - 

reas, eventualmente sustitu id as, con á s te r  m etílico de áci­

do cloro fórmico.

Ih p a rticu la r  se mencionarán por ejemplo la s  s i ­

guientes isotioureas de l a  fórmula I I I :  

N -m etoxicarbonil-S-m etil-iso tiourea  

N-metoxicarbonil-N' -m etil-S -m ctil-iso  tiourea  

N -m etoxicarbonil-N '-etil-S-m etil-isotiourea  

N-metoxicarbonil-N' -p ro p il-S -m etil-iso tio u rea  

N -m etoxicarbonil-N '-isopropil-S-m etil-isotiourea  

N-metoxicarbonil-N' -b u til-S -m etil-iso  tiourea
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N -m et o x i  carbonil-N' -iso b u til-S -m e til-iso  tiourea  

N-metoxicarbonil-N ̂ -ter-b u til-S -m etil-iso tio u rea  

N-metoxi carbonil-N' - c i  cío h e x il- S-me t i l -  i  so t  iour e a 

N-metoxi carbonil-N' -  ciclohexilme til-S-m e t i l - i s o  tiourea  

N-metoxi carb on il-N '-bencil-S -m etil-isotiou rea  

N-metoxicarbonil-N' -  ̂  -fenetil-S-m e t i l - i s o  tiourea  

N-metoxicarbonil-N'-(b - f  en etil-S -m etil-iso tio u rea

Las O-metilisoureas de l a  fórmula I l l a  pueden ob­

tenerse por reacción de correspondientes 0-a lco h iliso  ureas 

con é s te r  m etílico de ácido clorofórmico.

Como disolventes entran en consideración en el car- 

so de reacción de compuestos de l a  fórmula I I  con sustancias  

de l a  fórmula I I I  o I l l a  todos lo s  disolventes orgánicos po­

la r e s ; preferentemente alcoholes, ta le s  como metanol, iso -  

propanol, a s í como sus mezclas con agua, cetonas, ta le s  co­

mo acetona, así como sus mezclas con agua, pero también éte­

res ta le s  como dioxano o tetrahidrofurano.

En l a  preparación de lo s  compuestos de l a  fórmula 

I  a p a r t i r  de compuestos de l a  fórmula I I  con sustancias  

de l a  fórmula I I I  Ó I l l a  pueden emplearse como catalizado­

res  cualesquiera ácidos orgánicos o inorgánicos. Se emplean 

ventajosamente ácidos fácilmente asequibles ta le s  como ácido 

clorh íd rico , ácido su lfú rico , ácido n í tr ic o , ácido fórmico, 

ácido acético  y ácido para-toluenosulfónico.

Las temperaturas de reacción en l a  preparación pue-

12079
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den hacerse v a ria r  dentro de un cierto  margen. Por lo gene­

ra l  se trab aja  entre Ose y 120SC, preferentemente entre IOS 

y 30BC. La reacción se re a liz a  por lo general a presión nor­

mal.

La reacción de compuestos de l a  fórmula I I  con lo s  

de la  fórmula I I I  ó I l l a  se efectúa convenientemente en can 

tidades equimolares.

La h id ró lisis  de los compuestos de l a  fórmula IV 

se re a liz a  convenientemente por calentamiento en un alcohol, 

ta l  como metanol, etanol, isopropanol asi como sus mezclas 

con agua en presencia de una base, ..por ejemplo de una amina 

a l i f á t i c a ,  t a l  como metilamina, butilamina, piperidina o 

N-metil-piperazina, de un alcoholato t a l  como m etilato de 

sodio, o en presencia de una base inorgánica ta l  como KCII 

ó NaDH. Como especialmente adecuadas se han manifestado so­

luciones de butilamina en metanol o etanol. La h id ró lisis  

se hace posible también por calentamiento prolongado con 

agua en presencia de un disolvente t a l  como acetona-

Las temperaturas de reacción de l a  reacción de hi­

d ró lis is  pueden hacerse v a ria r  dentro de un mayor margen, 

por lo general se trab aja  entre Oec y 120SC, preferentemen­

te  entre 40ec y 100ac. La reacción se re a liz a  por lo  gene­

r a l  a presión normal. Por lo general está  terminada en el 

margen básico ya después de unos pocos minutos.

Los monocarboxilatos de ásteres de ácidos fenilgua-



p-

1

5

10

15

20

25

12079

13

nidinosulfónieos de l a  fórmula I  abarcan por ejemplo lo s  s i­

guientes compuestos:

N- ( 2-acetam ido-5-fenilsu lfoniloxi-fen il)-N ' -m etoxicarbonil- 

-  guaní dina

N- ( 2-form am ido-5-fenilsulfoniloxi-fenil )-N '-m etoxicarbonil- 

-guanidina

N-( 2-propionamido-5-f en ilsu lfo n ilo xi-f enil)-N '-m etoxicarbo- 

nil-guaní dina

N- ( 2-but i  ramido- 5 -f  enil sulfonilo x i - f  enil )-N' -metoxicarbon.il- 

-guanidina . :

N- ( 2- i  so-buti ramido-5- f  enil su lf onilo x i - f  enil )-N' -metoxi ca r- - 

bonil-guaní dina ; . -

N- ( 2-valeram ido-5-f en ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N' -m etoxicarbonil- 

-guanidina .

N-( 2 -iso -v a l eramido-5-f e n ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N'-meto x ic a r -  

bonil- guaní dina

N- ( 2-capronamido-5-f en ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N '-m etoxicárbonil - 

-guaní dina

N-( 2-iso-capronaynido-5-f e n ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N' -m etoxicar- 

bonil-guanidina

N-( 2-metoxiacetamido-5-f en ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N '-m etoxi- 

carbonil-guaní dina

N-{ 2-acet amido-5-( 4 -c lo ro -fe n ilsu lfo n ilo x i)-fe n il)-N ' -meto- 

xicarbonil-guanidina

N- ( 2-acetam id o -5-(3-cloro-f en ilsu lf oniloxi ) - f  enil )-N'-me- 

toxicarbonil-guanidina
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N -(2-acetam id o -5-(2-cloro -fen ilsu lfon iloxi)-fen il)-N '-m e- 

toxicarbonil-guanidina

N- ( 2-m etoxiacet amido- 5- (3-clo  ro -f  enil sulfonilo xi ) - f  e n il) -
)

-N'-metoxicarbonil-guanidina

N-( 2-metoxiacetamido-5- (3-bromo-f enilsulfoniloxi ) - f  enil ) -  

-N'-metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-metoxiacetamido-5- (3 -m e til-f  enilsulfoniloxi ) - f  en j 1 ) -  

, -N '-metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-metoxiacetamido-5- (3- t e r - b u t i l - f  enilsulfon iloxi ) - f  e- 

n il  )-N' -metoxi carbonil-guaní dina. 

N-(2-m etoxiacetam ido-5-(3'-m etoxi-f enil su lfo n ílo x i)-f  e n il) -

--N '-metoxicarbonil-guanidina 

N-( 2-m etoxiacetaínido-5-(3-etoxi-f enil su lfo n ilo x i)-f  enil ) -  

-N'-metoxicarbonil-guanidina

N-( 2-meto x iace t ami do-5 - ( 3-propoxi-fenilsulfonilo x i ) - f  en i l ) -  

-N'-metoxicarbonil-guanidina

N -(2-m etoxiacetam ido-5-(3-isopropoxi-fenilsulfoniloxi)-fe- 

n i l  )-N '-m etoxi carbonil-guani dina 

N- ( 2-metoxiacetamido-5- (3-b u to xi-f enilsulfon iloxi ) - f  enil ) -  

-N '-metoxicarbonil-guanidina

N-( 2-m etoxiacet am ido-5-(3-isobutoxi-f enilsulfoniloxi ) - f e - .

n i l  )-N '-m etoxicarbonil-guanidina 

N-(2-metoxiacetamido-5-(4—ciano-f enilsulfoniloxi ) - f  enil ) -  

-N '-metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-metoxiacetamido-5- (3- t r if lu o  rom etil-f en ilsu lfon iloxi) -
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-f e n i l  )-N '-meto xi carbonil-guanidina 

N- ( 2-metoxiacetamido-5- ( 3 -c lo ro -4 -m e til-f  en ilsu lf oniloxi ) -  

- f e n i l  )-N '-meto xicarbonil-guani dina 

N -(2-prop ion am ido-5-(3-triflu orom etil-fen ilsulfoniloxi)- 

-fenil-N '-m etoxioarbonil-guanidina  

N- ( 2-butirami do-5- ( 3-trifLuo rom etil-fen ilsu lfon iloxi ) - f e -  

n il-N ' -metoxi carbonil- guaní dina 

N- ( 2-fo  rmami do-5-  (3- t r if lu o  rom etil-fenilsulfonilo xi ) - te r .í l -  

-N '-metoxi carbonil-guanidina '

N- ( 2-metoxiacetamido-5-fe n ilsu lfo n ilo x i-fen il)-N  '-m etoxicar- 

bonil-N"-metil-guani dina

N- ( 2-metoxiacetamido-5-f en ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N' -m etoxicar- 

bonil-N "-butil-guanidina

N- (2-metoxiacetami do-5-f enil su lfo n ilo xi-fen il )-N '-m etoxicar- 

' b o n i l - N c i  clohexilguaní dina

N- ( 2-fo imamido-5- f  en ilsu lf o n ilo x i-f  enil )-N' -m etoxicarbonil- 

-N "-me t i l  guaní dina

N -( 2-prOpionamido-5- f en ilsu lfo n ilo xi-fen il)-N ' -metoxi carbo- 

nil-N "-m etil guaní dina

N-( 2-butiram ido-5-f en ilsu lfo n ilo xi-f  enil )-N' -metoxi carbonil- 

-N "-m etil guaní dina

N-( 2-acetam ido-5- f  enoxisulfonil-f enil )-N '-m etoxicarbonil-

-  guaní dina

N- ( 2-butiram ido-5-f enoxisulfon il-f enil )-N' -m etoxicarbonil-

-  guaní dina
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N- ( 2-iso-butiram ido-5-fenoxisulfonil-fenil )-N '-metoxi carbo- 

nil-guanidina

Nr( 2-valeram ido-5-f eno x isu lfo n il-f  enil )-N'-metoxi carbonil- 

-guanidina

N-( 2-iso-valeram ido-5-f eno x is u lfo n il-f  enil)-N '-m etoxi car bo- 

nil-guaní dina

N- (2 - capronainido-5-f eno xi su lf o n il-f  e n il) -N ' -metoxi oarbonil- 

-  guaní dina

N -(2-iso-capronam ido-5-fenoxisulfonil-fenil)-N '-m etoxicar- 

bonil-guaní dina ,

N -(2-m etoxiacetam ido-5-fenoxisulfonil-fenil)-N '-m etoxicar-

bonil-guanidina

N-( 2-acetam ido-5-(4 -cío ro -fen o xisu lfo n il)-fen il)-N ' -meto- 

xicarbonil-guanidina '

N- ( 2-acet amido-5- (3 -c lo ro -f  enoxisulfonil ) - f  enil )-N' -meto­

x i carbonil-guani dina

N- ( 2-acetanido- 5- ( 2 -c lo ro -f  enoxisulfonil ) - f  enil )-N' -m etoxi- 

carbónil-guaní dina

N- ( 2-metoxiacet amido-5- ( 3 -c lo ro -f  ene xisu lfo n il ) - f  enil )-N' -  

-metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-metoxiacet amido-5- ( 3-bromo-f enoxisulfonil ) - f  enil )-N' -  

-metoxicarbonil-guanidina

N -( 2-m etoxiacetam ido-5-(3-m etil-f enoxi sulf o n il ) - f  enil ) -N '-  

-metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-metoxiacetamido-5- (3 - te r -b u t i l - f  enoxisulfonil ) - f  e n il) -



p- Hojw tiúm . *^*7

1

5 .

10

15

20

-N '-m etoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-meto x ia ce t amido-5- (3-m etoxi-f enoxisulfonil ) - f  enil )-N 

-meto x i carbonil-guanidina

N- ( 2-meto x iace t amido-5- (3 -etoxi-fen o xisu lfon il ) -fe n il )-N' -  

-m etoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-metoxiacetamido-5- ( 3-propoxi-f enoxisulfonil ) - f  enil )-N ' -  

-me t  o x i c arbonil- guaní dina

N- ( 2-meto x iace t amido-5- ( 3-isopropoxi-fenoxisulfonil ) - f  enil ) -  

-N' -metoxi carbonil-guanidina

N- ( 2-metcxiacetamido-5- ( 3-butoxi-fenoxisulfonil ) - f  enil )-N 

-m etoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-metoxiacetamido-5- (3 -iso b u to xi-f m ioxisu lfonil)-f e n il)-  

-N '-metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-meto xiacetam ido-5- ( 4-ciano-fenoxisulfonil ) - f  enil ) - N ' 

-m etoxicarbonil-guanidina

N-( 2-meto x iace t am ido-5-(3-trifluo rom etil-f  enoxisulfonil)- 

- f  enil )-N' -meto x i cárbonil- guaní dina

N- ( 2-m etoxiacetamido-5-( 3 -c lo ro -4 -m etil-fen o xisu lfo n il)-fe -  

n il-N ' -me t  oxi cárbonil- guaní dina

N- ( 2-propionamido-5- ( 3 -tr if lu o  rom etil-f enoxisulfonil ) - f  enil)- - 

-N' -metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-butiram ido-5- ( 3 -tr if lu o  rom etil-f enoxisulfonil ) - f  enil ) -  

-N '-metoxicarbonil-guanidina

N- ( 2-fo  nn ami do- 5 -  (3 - t r i f  luo ro m etil-f mío x i sulfonil ) - f  enil ) -

25

12079

-N '-metoxicarbonf-guanidina
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N- ( 2-meto xiacetam ido-5-fenoxisulfonil-f enil )-N'-metoxi car-  

bonil-N "-me t  il-guani dina

N- ( 2-metoxiacet amido-5-f enoxisulfonil-f enil )-N' -metoxi car-  

bonil-N"-butil-guanidina

N- ( 2-m etoxiacetam ido-5-fenoxisulfonil-fenil )-N '-m etoxicar- 

bonil-N c i  clohexil-guani dina 

N-( 2-fo rmami do-5-feno xi su lfo n il-f  e n il) -N' -m etoxicarbonil- 

-N "-m et il-gu aní dina

N- ( 2-propionamido-5-f enoxisulf o n il-f  enil )-N' -metoxi carbonil- 

-N"-metil-guanidina

N- ( 2-butiram ido-5-f enoxisulf o n il-f  enil )-N' -metoxi carbonil- 

-N"-metil-guanidina

Los monocarboxilatos de lo s  ásteres de ácidos fen il 

guanidinosulfónicos de l a  fórmula' I  conformes a l a  invención 

son valiosos agentes quimioterapéuticos y son adecuados para 

combatir enfermedades p a ra sita ria s  en hombres y animales, 

especialmente helmintos y lombrices hepáticas. Son especial­

mente eficaces contra un gran número de helmintos, por ejem­

plo Haemonchus, Trichostrongylus, O stertagia, Strongyloides, 

Cooperia, Chabertia, Oesophagostomun, Hyostrongylus, Anky- 

lostoma, Askaris y Heterakis y F ascio la . Es especialmente 

pronunciada l a  e f ica c ia  frente a estrongilidos gastrointes­

tin a le s  y lombrices hepáticas, por los que son atacados so­

bre todo rumiantes. Por lo tanto lo s  compuestos conformes 

a l a  invencidn se emplean especialmente en medicamentos ve-
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Los compuestos conformes a l a  invención de l a  fó r­

mula I  pueden administrarse ventajosamente por v ía  parente- 

r a l ,  a d iferencia de lo s  compuestos conocidos segán la s  DE- 

-0S  21 17 2 9 3 ,.2 2  50 911, 23 04 764 y 24 23 679 y , a di­

feren cia  de lo s  compuestos conocidos segán l a  DE-OS 26 30 847, 

actúan sorprendentemente tanto contra nemátodos como también 

contra lombrices hepáticas.

Los compuestos de l a  fó m uía I  se administran, se­

gán l a  situación del caso, en dosificaciones comprendidas 

entre 0, 5-y 50 mg por kg de peso corporal durante 1 hasta - 

14 días.

Para l a  administración por v ía  o ral entran en con­

sideración ta b le ta s , grageas, cápsulas, polvos, granulados 

o pastas, que contienen la s  sustancias activ as  juntamente 

con sustancias au xiliares o excipientes habituales ta le s  co­

mo almidón, polvo de celulosa, ta lc o , estearato de magnesio, 

azúcar, gelatin a, carbonato de ca lc io , ácido s ilíc ic o  fina­

mente distribuido, carboxim etilcelulosa o sustancias sim ila­

re s .

Los productos del procedimiento son excelentemente 

activos no sólo administrados por v ía  o ra l, sino que actúan 

también por v ía  parenteral.

Para l a  administración por v ía  parenteral se di­

suelve un compuesto de l a  fórmula I  en un equivalente de un

12079
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ácido inorgánico u orgánico, o se disuelve una sal de es­

to s compuestos en agua.

La posibilidad de l a  administración por via paren-
i
te ra l  de lo s  compuestos de l a  fóimula I  constituye un con­

siderable progreso en el tratamiento antihelmíntico de ani­

males, ta le s  como ganado vacuno, cab allar, de cerda, ovino, 

perros, gatos, e tc . Es especialmente adecuada para el tra ­

tamiento a gran escala de animales grandes, ta le s  como de 

ganado vacuno y cab allar, especialmente, s i  estos animales 

están infectados al mismo tiempo con lombrices hepáticas. 

Ejemplos de -preparación 

Modo de procedimiento a^) '

Ejemplo 1 ,1

Se calien ta  a reflujo durante un día una mezcla de 

3 ,4  g de 2-metoxiacetamido-5-fe n ilsu lfo n ilo x i-an ilin a  (fó r ­

mula I I ) ,  25 mi de metanol, 3 mi de ácido acético gLacial 

y 2 g de N -m etoxicarbonil-S-m etil-isotiourea (fám u la  I I I ) .  

Después de reposar durante l a  noche a temperatura ambiente 

se a ís la  por f iltra c ió n  l a  N -(2-metoxiacetamido-5-fe n ils u l-  

foniloxi-fenil)-N '-m etoxicarbonil-guanidina (fám u la I )  se­

parada. Rendimiento 0 ,4  g; p .f .  190BC.

En un modo de trabajo análogo a p a r tir  de derivar- 

dos de 2-acilam ido-anilina sustituidos (fórmula I I )  y N-me- 

toxicarb on il-S -m etil-isotiou reas sustitu idas en N (fám u la  

I I I )  se obtienen:
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1 .2  N-( 2 -fo rmarni do- 5 -fe n il sulfonilo x i - f  e n il) -N' -m etil-N ''- 

-m etóxicarbonil-guanidina

1 .3  N-( 2-a c e tamido-5- f en ilsu lfo n ilo x i-fen il )-N' -m etil-N "- 

-me to x i carbonil-guaní dina

1 .4  N- ( 2-met o x iac  e t  ami do- 5 -f  enil sulfonilo x i -  f  enil )-N '-me- 

til-N "-m etoxicarbonil- guaní din a

1 .5  *N-(2-propionamido-5- f  en ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N '-m etil- 

-N"-meto x i carbonil-guanidina

1.6  N- ( 2-metoxiacetami do-5- f enilsu lfon iloxi-fen il)-N  ' - é t i l -  

-N "-m e t  o x i c arbonil- guaní dina

1 .7  N -(2-m etoxiacetam ido-5-fenilsulfoniloxi-fenil)-N '-pro- . 

pil-N"-m etoxi carbonil-guanidina

1 .8  N- ( 2-metoxiacetami do-5-f en ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N' -bu- 

til-N "-m etoxicarbonil-guanidina

1 .9  N- ( 2-metoxiacetamid o -5-fen ilsu lfo n ilo xi-fen il )-N' - i s o -  

butil-N"-metoxicarbonil-guanidina

1.10  N -(2-metoxiace't a)nido-5-fe n ilsn lf  onilo x i - fe n il ) -N '-c i ­

clo hexil-N "-meto x i carbonil- guaní dina

1 .11  N- ( 2-metoxiacetam ido-5-fen ilsu lfo n ilo xi-fen il)-N ' - c i -  

clohexilm etil-N"-m etoxicarbonil-guanidina

1.12  N- ( 2-metoxiacetamido-5- f  e n ilsu lfo n ilo x i-f  enil )-N' -ben-

cil-N  "-meto x i  carbonil- guaní dina *
Modo de procedimiento ag)

Ejemplo 2

Se ca lien ta  a reflu jo  durante un día una mezcla de 3y4

21
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g de 2-m etoxiacetam ido-5-fenilsulfoniloxi-anilina (fám u la  

I I ) ,  25 mi de metanol, 3 mi de ácido acético gLacial y 2 g

de N-metoxicarbonil-O-metil-isourea (fám u la I l l a ) .  Después
!

de reposar durante l a  noche a temperatura ambiente se separa 

por f il tra c iá n  el líquido respecto de impurezas separadas, 

se concentra el filtra d o  por evaporacidn a sequedad, se re­

coge el residuo en acetato de e t i lo , se lava varias veces 

con agua y se concentra el disolvente, después del secado 

con MgSÔ , a presión reducida. Mediante mezclado con agita­

ción del residuo con HC1 0,5 n a temperatura ambiente y 

precipitación  del f iltra d o  con amoniaco se obtiene en fo r­

ma pura l a  N -(2-m etoxiacetam ido-5-feniloxi-fenil)-N '-m et& - 

xicarbonil-guanidina (fórmula I )  formada. Según l a  cromato­

g rafía  en capa delgada ésta  es id én tica  con el producto de 

procedimiento obtenido según el ejemplo 1 .

Preparación del m aterial de partida de l a  fórmu­

l a  I l l a :

Se disuelven 246 g de sulfato de O-m etil-isourea  

en 300 mi de agua y se añaden gota a gota a lOSC 163 mi de 

é s te r  m etílico de ácido clorofóimico y a continuación 170 g 

de NaOH, disueltos en 510 mi de agua. Se a g ita  durante o tras  

3 horas a temperatura ambiente. Luego se extrae l a  solución 

de reacción con acetato de e tilo  y se seca este extracto  

con sulfato de sodio anhidro. Después de concentrar por eva­

poración a presión reducida a una temperatura máxima del25

12079
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baño de 40BC se obtiene l a  N-metoxicarbonil-O-metil-isourea 

en fonna de a ce ite , que s o lid if ic a  paulatinamente para fo r­

mar c r is ta le s  con un p. f .  de 40aC. Rendimiento 150 g.

Modo de procedimiento b) (h id ró lisis)

Ejemplo 3

Se a g ita  durante 10 minutos a 50SC una mezcla de 

2 g de N -(2-m etoxiacetam ido-5-fenilsulfoniloxi-fenil)-N ' ,N"- 

-b i  s-m e t  o x i c arbonil- guaní din a (fórmula IV ), 20 mi de meta­

no 1  y 2 mi de butilamina. Ya después de dos minutos se ha 

formado una solución transparente, - a p a r t i r  de l a  cual pre­

c ip ita  poco después l a  N -(2-m ctoxiacetam ido-5-fenilsulfoni- ¡ 

lo x i -f  e n il) -N' -meto x i carbonil- guaní dina (fórmula I ) .  Se de- ! 

ja  reposar l a  mezcla de reacción durante algunas horas a 

10SC, se separa el precipitado por*-filtración y se le  lava  

con metanol. Rendimiento 1 ,7  g; p . f . 190BC (descomposición).

El producto del procedimiento es idéntico al obtenido según 

el ejemplo 1 .

La N -(2-m etoxiacetam ido-5-fenilsulfoniloxi-fenil) -  

-N' ,N"-bis-m etoxicarbonil-guanidina - (fóimula IV) necesaria  

para l a  realización  de l a  reacción se obtiene según l a  DE-OS 

26 08 238, ejemplo 5. 2.

En lugar de butilamina se puede u t i l iz a r  también 

en igual técn ica  de trabajo una solución acuosa de metilami- 

na a l 40 %, piperidina o N -m etil-piperazina. Se obtienen re­

sultados correspondientes también con l e j í a  de sosa, amoni a-

1
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co o m etilato de sodio en solución alcohólica.

Ejemplo 4 (todavía según e l modo de procedimiento b))

Análogamente al ejemplo 3 se obtienen lo s  compues­

to s de l a  fórmula 1 , recopilados en l a  tab la  siguiente, a 

p a r t i r  de lo s  correspondientes m ateriales de partida de la  

fám u la IV, en los que X s ig n ifica  en cada caso -S 0g-0- y 

sig n ifica  -OCH :̂

M aterial de partida de l a  fám u la IV Punto de fusión 
/Be/ del produc 
to del procedi­
miento de l a  
fám ula 1R** R

conocido a 
p a r ti r  del 
ejemplo Ns de 
DE-OS 26 08 
238

2.1 CH., H 4 .1 175

2.2 °2"5 H 5.3 149

2 .3 C3H7 H 5 .1 148

2.4 ÍC3H7 H 5.4

2.5 H 5.5

2.6 * " 4X9 H 5.6

2 .7 C5H11 H 5 .7

2.8 i C ^ i - H . 5 .8

2.9 ciclo  Ĉ Hg H 5.9

2.10 ciclo  CgH^ H 5.10

2.11 CHgCgĤ H 5.11

2.12 CHgOCgHg H 5.12

'2 .1 3 CH3 4-C1 6.1
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1
M aterial de partida de l a  fórmula IV

gl
conocido a par­
t i r  del ejemplo 

R NS de DE-OS 
26 08 238

5 2.14 ^ 3 3-C1 6.2

2.15 0̂ 3-C1 ' 6.10

2.16 CHgOCĤ 3-C1 6.11

2.17 2-C1 6.12

¡ - 2.18 2, 5-C l 6 .13

 ̂ 10 2.19 C 3^ 3,5-C l 6# 14*

: 2.20 0̂ 4-Br 6.15

! 2.21 3-Br " 6.16

2.22 f  n* 3-Br * 6.17
{
j 2.23 CHgOCĤ 3-Br 6.18

- 15 2 .24 CH„
3 2-Br 6.19

2.25 CĤ . 4-CH3 6.20

2.26 CI-1̂  ̂ 3-CH^ 6.21

! 2 .27 3-CH^ 6.22
i 2.28

° 3 t
3-CH^ 6.23

¡ 20 2.29 CHgOCÎ 3-CH3 6 .24  '

2.30 2-CH^ 6.25

. 2.31 CĤ 4-j?. "butilo 6.26

2 .32 ^ 3 2,4-CH^ 6.27

2.33 CĤ 2- c i - 4-OH^ 6.28

25 2 .34 ^ 3 3,4-C l 6.29

Punto de fusión 
/s c /d e l produc­
to del procedi­
miento de l a  
fórmula I

i

12079
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M aterial de partida de l a  fám ula IV ' Punto de fusión 
/tendel produc­
to del procedi­
miento de la  
fám ula 1

1i r R

conocido a par­
t i r  del ejemplo 
Na de DB-OS 
26 08 238

2.35 CH^ 3-CF3 6.30 182

2.36 CH gO CH ^ 3-CF^ 6.31 189

2.37 °2^5 3-CF^ 6.32 154

2.38 C ^ H y 3-CF3 6.33 168

2.39 CH 3 4-0 CĤ 6.38

2.40 CH^ 3-0 CĤ 6.39

2.41 CH 3 3 -O C g H ^ 6.40

2.42 3-CN ^ 6.41

2.43 3-Cíí 6.42

2.44 ^ 7 3-CN 6.43

2.45 CH gO CH ^ 3-CN 44

2.46 " A i 3-CF^ 6 . 4 5

2.47 C H 2O CH 3 . 3- 0CĤ 6 . 4 6

2.48 3-0 CH^ 6 . 4 7

2.49 H H
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Ejemplo 5 (todavía según el modo de procedimiento b))

Análogamente al ejemplo 3 se obtienen lo s  com­

puestos de l a  fórmula I ,  recopilados en l a  tab la  sigaien-
!
t e ,  a p a r t i r  de lo s  correspondientes m ateriales de partida

de l a  fórmula IV, en lo s  que X s ig n ifica  en cada caso -0-S0  

y s ig n ifica  -OCH :̂

R ateria l de partida de l a  fórmula IV Punto de fusión 
#C ?del piuduc- 
to  del procedi­
miento de l a  
fórmula 1R

conocido a par­
t i r  del ejemplo 
Na de DE-OS 
26 08 238

' 3 .1 A H 1 .1 196

3 .2 CHgOCĤ H 2.2 203

3 .3 H 2.3 168

3 .4 H 2.1 194

'3 .5 ÍC^Hy H 2.4

3 .6 " A H 2 .5

3 .7 ^ 4^ 9 H 2.6

3 .8  - C5H11 H 2.7

3 .9 ^ 5^ 11 H 2.8

3.10 cic lo  Ĉ Hg H - 2.9

3 .11 ciclo H 2.10

3.12 CHgCgĤ H 2.11

3.13 C^OOgH, H 2.12

3 .14 CĤj  ' 4-C1 3.1

3.15 A 3-C1 3 .2 -25
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M aterial de partida de l a  fórmula IV Punto de fusión 
/ tc /d e l  produc-

conocido a par- to del procedí-
- t i r  del ejemplo miento de la

IT R Na de DB-OS fórmula 1
26 08 238

3.16 Ĉ Hy 3—C1 3.10

3.17 CHgOCĤ 3-C1 3.11

3 .18 C3H7 2-C1 3.12

3.19 CĤ 2,5-C l 3.13

3.20 C3H7 3,5-C l 3 .14

3.21 CI^ 4-Br 3 .15

3.22 3-Br 3 .16

3.23 C3H7 3-Br 3 .17

3.24 CĤ OCĤ 3-Br 3 .18

3.25 CH3 2-Br 3.19

3.26 4-CH^ 3.20

3.27 CH .̂ 3-CH3 - 3.21

3.28 0,2^5 ' 3-CH^ 3.22

3.29 C3H7 3-CH^ 3.23

3.30 CHgOCĤ 3-CH3 3.24

3 .31 ^ 3 2-CH3 3.25

3 .32 ^ 3
4- t .b u tilo 3.26

3.33 CH3 2,4-CH^ 3.27

3.34 CH3 ; 2-C l-4-CH^ 3.28

3.35 C S 3,5-C l 3.29

3.36 CH3 3-CF3
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M aterial de p artida de l a  fórmula IV
— conocido a par-

n / t i r  del ejemplo
IT R NB de DE-OS

_____________________________ 26 08 328

3.37 CHgOCH, - 3-OF^ 3.30

3.38 3-CĤ 3.31

3.39 3-CF^ 3.32

3.40 OH, 4-0 CĤ 3.37

3.41 CH3 3-0 CĤ 3.38

3.42 OH, 3-OCgĤ 3.39

3.43 OĤ 3-CN 3.40

3.44 CgHg 3-CN 3.41

3.45 C,H.̂ 3-CN 3.42

3.46 CHgOCH, 3-CN 3.43

Punto de fusión 
/BC/del prcduc- 
mo del procedi­
miento de l a  
fórmula I

La N -(2-acetam ido-5-( 3 -triflu o ro m etil-fen ilsu lfo n i-  

lo x i)-fe n il-N ' ,R"-bis-metoxicarbonil^guanidina (fórmula IV) 

de p .f . '  152S, n ecesaria  para l a  obtención del producto del 

procedimiento según el ejemplo 3. 36, se obtienen conforme 

a l ejemplo 3 de l a  DE-OS 26 08 238 a p a r t i r  de 2 -n itro -4 -(3 -  

-trifluorom etil-fenoxisulfonil)-clorobenceno de p .f .  65SC a 

trav és de 2 -n itro -4 -(3 -triflu o ro m e til-fe n o x isu lfo n il)-a n i-  

lin a  de p .f .  130SC, 2 -n itro -4 -(3 -triflu o ro m e til-fe n o x isu l-  

fo n il)-a n ilin a  de p .f .  130ac y 2 -n itr o -4 -( 3 -triflu o ro m etil-  

-fe n o x isu lfo n il)-ace tan ilid a  de p .f .  114sc asi como 2-amino-

i
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-4 -(3 -triflu o ro m e til-fe n o x isu lfo n il)-a ce ta n ilid a  de p .f .  

1413C.

Ejemplo 6 (todavía según el modo de procedimiento b))

Se calientan durante 24 horas en un autoclave a 

9030 2 ,5  g de N -(2-m etoxiacetam ido-5-fenilsulfoniloxi-fe- 

n il)-N ' ,N"-bis-m etoxicarboníl-guanidina (fóim ulalV ) en 25 

mi de acetona y 25 mi de agua. Después de en friar se sepa­

ra  el producto bruto por f iltra c ió n . Para l a  purificación  

se mezcla agitando varias veces con 25 mi de HC1 0,5 n a 

temperatura ambiente, se separa por f il tra c ió n  en cada ca­

so de l a  porción no d isu elta  y lo s  f iltra d o s  se mezclan con 

amoniaco. Después del filtra d o  y del secado del residuo se 

obtienen 0 ,5  g de N -(2-m etoxiacetam ido-5-fenilsulfoniloxi- 

-fenil)-N '-m etoxicarbonil-guanidina pura de p .f .  190SC (des 

composición), que es id én tica  a l producto del procedimien­

to obtenible según el ejemplo 1 .

Ejemplo 7 (formación de sal)

Se mezcla agitando 24 g de l a  N-(2-metoxiacetamido- 

-5-fen ilsulfon iloxi-fenil)-N '-m etoxicarb onil-guanidin a l i ­

bre, obtenible según el ejemplo 1 , en 250 mi de metanol y 

se le  hace ácida frente a reactivo congo con solución al­

cohólica de cloruro de hidrógeno. Después dé ello se concen­

t r a  l a  solución a sequedad por evaporación a presión reduci­

da, e l residuo se mezcla con é te r , y el clorhidrato de l a  

N -(2-m etoxiacetam ido-5-fenilsulfoniloxi-fenil)-N '-m etoxicar-
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bonil-guanidina se separa por f i l tra c ió n . Después del lavar- 

do con é te r  y secado a presión reducida sobre sosa cáu stica  

el rendimiento es de 25 g. De manera análoga se obtienen lo s  

clorhidratos de lo s  demás productos del procedimiento, t a l  

como se describen en lo s  ejemplos 2 hasta 6.
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REIVINDICACIONES

Los puntos áe invención propia y nueva que se pre 

sentan para que sean objeto de esta  solicitu d  de patente de 

invención en España, por VEINTE años, son los que se reco­

gen en las  reivindicaciones siguientes:

1 8 . -  Procedimiento para la  preparación de monocar 

boxilatos de esteres de ácidos fenilguanidinosulfónicos do 

la  fórmula I

en donde X sig n ifica  -OSOg- o -SOgO-, R sig n ifica  hidrógeno, 

halógeno, alcohilo con 1 - 4  átomos de carbono, a lco xi con 

1 - 4  átomos de carbono, -CN o -CF^, R sig n ifica  hidróge­

no, alcohilo eventualmente sustitu ido, a lco xi eventualmente 

sustitu ido, alcoxialcoh ilo  eventualmente sustitu ido, o ará l  

cohilo eventualmente sustitu ido, y sig n ifica  hidrógeno, 

alco h ilo , ciclo a lco h ilo , ciclo alco h ilo -a lco h ilo  o aralcoh i- 

lo , y sus sales fisiológicam ente compatibles con ácidos or-

t!
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ganicos o inorgánicos, caracterizado porque se hace reaccio  

nar un derivado de anilina sustituido de la  fórmula I I

en donde X, R y R tienen lo s  significados indicados para - 

la  fórmula .1, o a .¡) con un derivado de isotiou rea de la  fó r  

muía I I I

R^-S-C
^ íN -C 0 0 C H ^

2^NHR^

en donde R  ̂ tiene e l  significado indicado para la  fórmula I  

y R  ̂ representa alcoh ilo  con 1 -  4 -átomos'de carbono, o ag) 

con un derivado de 0-m etilisourea.de la  fórmula I l l a

N-C00CHq

en donde representa alcohilo con 1 - 4  átomos de carbol- 

no, en presencia de un disolvente y eventualmente en presen 

c ia  de. un ácido.

2 3 . -  Procedimiento para la  preparación de monocar 

boxilatos de ásteres  de ácidos fenilguanidinosulfónicos.

26079



H o ja  r t f tm .

Tal y como se ha descrito  en la  memoria que ante­

cede y para los fin es que se han especificado.

Esta memoria consta de tre in ta  y cuatro hojas es 

c r i ta s  a máquina por una sola cara.

Madrid, ^2, 13 7 9
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