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Sposéb wytwarzania nowych benzenosulfonylomocznikéw

1

Przedmiiotem wynalazku jest spos6b wytwarza-
nia nowych benzenosulfonylomocznikéw o o0g6l-
nym wzorze 1, w ktérym R; oznacza grupe 4,7-en-
dometylenoperhydroindan-2-ylowa o wzorze 2, 2,6-
-endometylenocykloheptylows, 4,4-dwumetylocyklo-
heksen-2-ylowa, cyklopenten-2-ylows, cyklohep-
ten-2-ylowa, cyklookten-2-ylows, norkaran-7-ylo-
wag o wzorze 3, dwucyklo[5,1,0]Joktylowg-8 o wzo-
rze 4, dwucyklo-[6,1,0]-nonylowa-9 o wzorze 5,
metylocyklopentylows, 3-III-rzed.-butylocyklopen-
tylowa, 2-chlorocyklopentylowsa, spiro-(2-cyklopro-
panopentylowa) o wzorze 6, spiro-(2-cyklobutano-
pentylows) o wzorze 7, cyklopropylows, cyklobu-
tylowa, 5-metylocykloheksen-2-ylowa, dwucyklo
[3,1,0]heksylowa o wzorze 8, X oznacza reszte fe-
nylows, ktéra zawiera w dowolnych pozycjach
podstawniki Z i Z’, przy czym Z i Z’' moga byé
jednakowe lub r6zne, Z oznacza atom wodoru lub
chlorowca, nizsza grupe alkilows, alkoksylowa,
alkoksy-alkoksylows, tréjfluorometylowa, Z’ ozna-
cza atom wodoru lub chlorowca, niZszg grupe al-
kilows, alkoksylows, alkoksy-alkoksylowa, lub X
oznacza reszte tiofenows, ktéra ewentualnie moze
byé jedno- lub dwukrotnie podstawiona nizsza
grupa alkilows, alkoksylowa lub atomem chlorow-
ca, przy czym X oznacza najkorzystniej podsta-
wiong reszte fenylowa, Y oznacza grupe —CHy—
—CH,—.

»Nizsza grupa alkilowa” oznacza grupe o 1—4
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atomach wegla o lafcuchu prostym lub rozgale-
zionym. ‘

Przykladami podstawnika X sg grupy o wzo-
rach 9—65.

Zwigzki te ewentualnie w postaci ich soli od-
znaczaja sie silnym i dlugotrwalym dzialaniem
obniZzajagcym poziom cukru we krwi i w stosunku
do zwigzkéw znanych np. z belgijskiego opisu pa-
tentowego nr 654561 wykazujg przy zastosowaniu
w znacznie mniejszej dawce, silniejsze i bardzej
dilugotrwale dzialanie obniZajgce zawarto§é cukru
we krwi.

Sposobem wedlug wynalazku benzenosulfonylo-
moczniki o wzorze ogélnym 1, w ktérym X, Y
i Ry maja wyzej podane znaczenie, otrzymuje sie
poddajac reakcji podstawione grupg X—CO—NH—
—Y—, w ktérej X i Y majg wyzej podane zna-
czenie, benzenosulfonyloizocyjaniany, estry kwa-
s6w benzenosulfonylokarbaminowych lub -tiolokar-
baminowych, halogenki kwaséw benzenosulfony-
lokarbaminowych, benzenosulfonylomoczniki, -se-
mikarbazydy lub -semikarbazony z aminami pod-
stawionymi podstawnikiem R; o wyzej podanym
znaczeniu lub ewentualnie z ich solami, albo ben-
zenosulfonamidy o wzorze 67, w ktérym X i Y
maja wyzej podane znaczenie, lub ich sole, z pod-
stawionymi podstawnikiem R; izocyjanianami,
estrami kwaséw karbaminowych lub tiolakarbami-
nowych, halogenkami kwaséw karbaminowych lub
mocznikami, albo poddajgc hydrolizie odpowiednio
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podstawione etery benzenosulfonyloizomocznikéw
lub -izotiomocznik6w, estry benzenosulfonyloizo-
moczmiﬂidw, kwasy benzenosulfonyloparabanowe
lub ibenzenosulfonylochlorowcoformamidyny albo
wymieniajac w odpowiednio podstawionych ben-
zenosulfonylotiomocznikach atom siarki ma atom
tlenu, albo przylaczajac wode do odpowiednio
podstawionych karbodwuimidéw, albo utleniajgc
odpowiednie benzenosulfinylomoczniki lub benzeno
- sulfenylomoczniki, albo wprowadzajac do benzeno-

sulfonylomocznik6w o wzorze 68, w ktérym Y i Ry -

majg wyzej podane znaczenie, przez acylowanie,
ewentualnie kilkustopniowe, grupe X—CO, albo
poddajac reakcji odpowiednio podstawione halo-
genki benzenosulfonylowe z mocznikami podsta-
wionymi grupa R; 0 wyZej podanym znaczeniu
lub ich solami metali alkalicznych, albo wymienia-
jac w odpowiednio podstawionych tioamidoalkilo-
-benzenosulfonylomocznikach lub -tiomocznikach
atom lub atomy siarki na atom lub atomy tlenu,
albo poddajac zmydlaniu zwigzki o wzorze 69 lub
ich pochodne z kwasem parabanowym lub zwiazki
0 wzorze 70, przy czym we wzorach tych U ozna-
cza kazdorazowo jedng z grup: nizsza grupe alko-
ksylowsa, niZzsza grupe tioalkilowa lub atom chlo-
rowca, korzystnie atom chloru, a X, Y i R; ma-
ja wyzej podane znaczenie, albo ewentualnie uwa-
darniajgc odpowiednie benzenosulfonylomoczniki,
zawierajagce w czasteczce wigzania nienasycone, po
czym produkty reakcji przeprowadza sie ewentu-
alnie w sole dzialaniem substancji alkalicznych.

W zaleznoéci od natury materialow wyjSciowych,
a zwlaszeza czlonu X w poszczegbélnych przypad-
kach ta lub inna z wymienionych metod moze byé
nieprzydatna do wytwarzania poszczeg6lnych
zwigzkéw okreflonych wzorem og6lnym 1. Takie
stosunkowo rzadkie wystepujace przypadki specja-
lista moze bez trudu ustali¢ i zastosowanie w ta-
kich przypadkach innej spo§réd opisanych drog
syntezy nie przedstawia trudnosci.

Zamiast benzenosulfonyloizocyjanian6w mozna
réwniez stosowaé produkty reakcji benzenosulfo-
nyloizocyjanianéw z amidami kwasowymi takie
jak kaprolaktam lub butyrolaktam, a takze ze sla-
bo zasadowymi aminami, jak np. karbazole.

Wymienione wyzej estry kwas6w benzenosulfo-
nylokarbaminowych lub estry kwaséw benzenosul-
fonylotiolokarbaminowych moga zawieraé w sklad-
niku alkoholowym nizszg grupe alkilowg lub gru-
pe fenylows.

To samo dotyczy estro6w kwaséw karbamino-
wych lub odpowiednich estr6w kwaséw tiolokar-
baminowych, podstawionymi podstawnikiem R;
0 wyzej podanym znaczeniu.

Jako halogenki stosuje sig¢ przede " wszystkim
chlorki.

Stosowane jako substancje wyjSciowe w sposobie
wediug wynalazku benzenosulfenylomoczniki moga
nie zawieraé podstawnikéw w tej czeSci czasteczki
mocznika, ktéra znajduje sie po stronie przeciw-
nej do grupy sulfonylowej, lub mogg zawieraé je-
den a zwlaszcza dwa podstawniki.

Poniewaz podstawniki te w reakecji z aminami
ulegajg odszczepieniu, charakter ich mozna zmie-
nia¢ w szerokich granicach. Obok benzenosulfony-
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4 .
lomocznikéw z podstawnikami alkilowymi, arylo-
wymi, acylowymi lub heterocyklicznymi mozna
roéwniez stosowaé bis-(benzenosulfonylo)-moczniki,
ktére ewentualnie zawieraja przy jednym z ato-
méw azotu jeszcze jeden podstawnik, np. grupe
metylowa. Tak np. mozna tego rodzaju bis-(ben-
zenosulfonylo)-moczniki lub réwniez N-benzeno-
sulfonylo-N’-acylo-moczniki  poddawaé  reakeji
z aminami o wzorze R;NH,, w ktérym R; ma wy-
zej podane znaczenie, ogrzewaé otrzymane sole w
podwyzszonej temperaturze, zwlaszcza w tempera-
turze powyzej 100°C.

Mozna réwniez uzyé jako substancje wyjSciowe
moczniki o wzorze R;—NH—CO—NH, lub takie
moczniki, ktére przy wolnym atomie azotu maja
jeszcze jeden lub w szczeg6lnosci dwa podstawni-
ki i poddaé je reakecji z benzenosulfonamidami
podstawionymi grupg X—CO—NH—Y. Jako tego
rodzaju substancje wyjSciowe nadajg sie np. N-
-podstawione grupa R; N’-acetylo-, N’-nitromocz-
niki lub N’,N’-dwufenylomoczniki, przy czym obie
reszty fenylowe mogg byé réwniez podstawione
lub polaczone ze soba bezposrednio albo poprzez
mostek np. grupg —CHy—, —NH—, —O— lub
—S—, a takie N’-metylo-N’-fenylomoczniki lub
N’,N’-dwucykloheksylo-moczniki, odpowiednie kar-
bamoiloimidazole 1lub karbamoilotriazole oraz
moczniki 0 wzorze R;—NH—CO—NH—R,;, w kt6-
rym R; ma wyzej podane znaczenie.

Hydrolizg wymienionych jako substancje wyj-
Sciowe kwaséw benzenosulfonyloparabanowych,
eter6w benzenosulfonyloizomoczniké6w lub -izotio-
mocznikéw, estréw benzenosulfonyloizomocznik6w
lub benzenosulfonylochlorowcoformamidyn prze-
prowadza sie najlepiej w Srodowisku alkalicznym.
Etery i estry dzomocznik6w mozna hydrolizowaé
z dobrymi wynikami réwniez w $§rodowisku kwa-
Snym. .

Reakcje halogenk6éw benzenosulfonowych zmocz-
nikami podstawionymi grupa R; przeprowadza sie
z zastosowaniem silnie zasadowych &érodkéw po-
wodujgcych kondensacjg, takich jak metale alka-
liczne, amidki metali alkalicznych lub korzystnie
wodorki metali alkalicznych, w obojetnych roz-
puszczalnikach.

Zastgpienie atomu siarki atomem tlenu w od-
powiednio podstawionych benzenosulfonylotiomocz-
nikach mozna przeprowadzaé w znany spos6b, mp.
za pomocy tlenkéw lub soli metali ciezkich lub
roéwniez przez zastosowanie §rodk6w utleniajgeych,
jak np. nadtlenek wodoru, nadtlenek sodu lub
kwas azotowy.

Siarke mozna takze usuwaé z tiomocznikéw
przez dzialanie fosgenem lub pieciochlorkiem fo-
sforu. Otrzymane jako pétprodukty chloroforma-
midyny lub chlorokarbodwuimidy mozna przepro-
wadzié w benzenosulfonylomoczniki przez zastoso-
wanie odpowiednich sposob6w jak zmydlanie lub
przylaczanie wody.

Odpowiednio podstawione benzenosulfonylomocz-
niki, zawierajace w czasteczce wigzanie nienasyco-
ne, np. 0 wzorze 71, w ktérym X i R; maja wyzZej
podane znaczenie, mozna przeprowadzié w zgdane
benzenosulfonylomoczniki przez uwodornienie, np.
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wodorem czagsteczkowym w obecno$ci znanego ka-
talizatora uwodornienia.

Acylowanie aminoalkilobenzenosulfonylorhoczni-
nik6w mozna przeprowadza¢ w jednym przejSciu
np. przez reakcje odpowiednio podstawionych ha-
logenkéw kwasowych, moZina je réwniez przepro-
wadzi¢é w kilku przej§ciach. Jako przyklad licz-
nych mozliwo$ci etapowego acylowania nalezy
wymienié reakcje aminoalkilosulfonylomocznikéw
z chlorkiem 2-metoksybenzoilu i nastepne wpro-

wadzenie atomu chlorowca do rdzenia benzenowe-

go grupy benzamidowej. Utlenienie odpowiednich
benzenosulfinylomocznik6w lub benzenosulfenylo-
mocznik6w mozna szczegb6lnie korzystnie przepro-
wadzié za pomocg nadmanganianu.

Zastgpienie atoméw siarki w odpowiednio pod-
stawionych tioamidoalkilobenzenosulfonylomoczni-
kach lub tioamidoalkilobenzenosulfonylotiomoczni-
kach atomami tlenu mozna przeprowadzi¢ np. za
pomoca §rodk6éw utleniajacych, jak nadtlenek wo-
doru, nadtlenek sodu lub inne zwigzki nadtlenowe.

Zamiast z tioamidoalkilobenzenosulfonylomoczni-
kéw mozna réwniez usungé siarke z odpowiednich
eter6w ‘tioamidoalkilobenzenosulfonyloizotiomoczni-
kéw, eter6w lub estr6w tioamidoalkilobenzenosul-
fonyloizomocznikow, kwasé6w tioamidoalkilobenze-
nosulfonyloparabanowych lub tioamidoalkilobenze-
nosulfonylochlorowcoformamidyn przez traktowa-
nie $rodkami wutleniajagcymi w $rodowisku kwa-
énym lub alkalicznym z jednoczesnym uwolnie-
niem ugrupowan isulfonylomocznikowych przez hy-
drolize, przy czym powstaja amidoalkilobenzeno-
sulfonylomoczniki. '

W ten sam spos6b zamiast tioamidoalkilo-benze-
nosulfonylotiomocznikéw mozna przeksztatcié w a-
midoalkilobenzenosulfonylomoczniki zwigzki o wzo-
rze 72, ‘w ktéorym U, X, Y i R; majg wyzej po-
dane znaczenie, przez traktowanie Srodkami utle-
niajacymi w Srodowisku kwasnym lub alkalicznym
z jednoczesnym usunigciem siarki i hydrolizg.

Sposéb wykonania wymienionych reakcji mozna
zmieniaé w znacznym zakresie. Reakcje mozna np.
przeprowadzaé w obecnoSci lub w mnieobecnoSci
rozpuszczalnik6w, w temperaturze pokojowej lub
podwyzszonej. Dazialanie opisanych pochodnych
benzenosulfonylomocznikéw polegajace na obnize-
niu zawarto$ci cukru we krwi stwierdzono w ten
spos6b, ze podawano je np. w postaci soli sodo-
wej w dawkach po 10 mg/kg normalnie zywio-
nym Kkrélikom i oznaczono zawarto§¢é cukru we
krwi znang metodg Hagedorna-Jensena lub za po-
mocg autoanalizatora w wciggu dluzszego okresu
' czasu.

Stwierdzono np., ze 10 mg/kg N-{4-[beta/2-meto-
ksy-5-bromobenzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -
-N’-cyklohepten-2-ylo-mocznik powoduje po 3 go-
dzinach obnizenie zawartoSci cukru we krwi o 21%,
ktébre po 24 godzinach wynosi 31%, a po 48 go-
dzinach 15%. W r6éwnej mierze 10 mg/kg N-{4-
-[beta-/2-metoksy-5 - metylobenzamido/etylo] - ben~
zenesulfonylo} - N’-/2 - chlorocyklopentylo/-mocznik
powoduje po 6 godzinach obniZenie zawarto$ci cu-
kru we krwi o 37% ktére po 24 godzinach wyno-
si 35%, a po 48 godzinach 14%bo.

- Stwierdzono ponadto, Ze 10 mg/kg N-{4-[beta-/2-
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-metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]-benzenosulfo-
nylo} - N’ - [spiro-/2 - cyklopropano/- cyklopentylo] -
mocznika powoduje po 3 godzinach obniZenie za-
warto$ci cukru we krwi o 36%. Wynosi ono po 6
godzinach 30%, po 24 godzinach 47% i po 48 go-
dzinach 13%.

W belgijskim opisie patentowym nr 654 561 opi-
sano roéwniez acyloaminoalkilobenzenosulfonylo-
-moczniki o wlaSciwo§ciach hypoglikemicznych.
Przy dozowaniu 50 mg/kg opisanego tam N-[4-be-
tabenzamido-etylo/- benzenosulfonylo] - N’-cyklohe-
ksylomocznika obnizenie zawartoSci cukru we
krwi u krélika wynosi po 24 godzinach 17, a po
48 godzinach 11%. Obnizenie zawartoSci cukru we
knwi po podaniu 50 mg/kg N-[4-/beta-benzamido-
etylo/-benzenosulfonylo]-N’ - /4 - metylocykloheksy-
lo/-mocznika u krolik6w wynosi po 24 godzinach
21%.

Zwigzki wedlug wynalazku majg wiec znacznie
silniejsze i diuzej trwajace dzialanie obniZajgce
zawarto§é cukru we krwi, niz zwigzki znane z bel-
gijskiego opisu patentowego. Ponadto sg one nad-
zwyczaj dobrze tolerowane.

Opisane benzenosulfonylomoczniki powinny stu-
zyé korzystnie do wytwarzania doustnych prepa-
ratobw o dzialaniu obnizajacym zawarto§é cukru
we krwi do leczenia schorzenia diabetes mellitus
i moga byé aplikowane same lub w postaci ich
soli albo w obecno$ci substancji, kiére prowadza
do tworzenia soli. W celu wytworzenia soli mozna
stosowa¢ np. Srodki alkaliczne, takie jak wodoro-

~ tlenki, weglany lub wodoroweglany metali alka-

licznych lub metali ziem alkalicznych.
Jako preparaty medyczne stosuje sie korzystnie
tabletki, ktére obok zwigzkéw wedlug wynalazku

~zawierajg znane substancje pomocnicze i no$niki

jak np. talk, skrobia, cukier mlekowy, tragakant
lub stearynian magnezu.

Preparat, kt6ry zawiera jako substancje czynng
opisane benzenosulfonylomoczniki, np. tabletka lub
proszek, z wymienionymi dodatkami lub bez nich,
powinien mieé celowo nadang odpowiednio dozo-
wang postaé. Nalezy przy tym dobieraé takg daw-
ke, ktéra dostosowana jest do aktywnoS$ci stoso-
wanego benzenosulfonylomocznika i do 2Zgdanego
efektu. Celowo, dawka jednostkowa wynosi okolo
0,5—100 mg, korzystnie 2—10 mg, jednakZe mozZna
réwniez stosowaé znacznie nizsze lub wyzsze daw-
ki jednostkowe, ktére ewentualnie przed zaapliko-
waniem nalezy zmniejszyé lub zwielokrotnié.

Przyktad I. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-me-
toksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -
-N’-/3-metylo-cyklopentylo/-mocznika. 8,5 g N-{4-
-[beta-/2-metoksy-5-chloro-benzamido/-etylo] - ben~-
zenosulfonylo}-metylouretanu, o temperaturze to-
pnienia 189—191°C, ogrzewa sie w 100 ml diok-
sanu z 2 g 3-metylo-cyklopentyloaminy w ciggu
2 godzin pod chlodnica zwrotng w temperaturze
umiarkowanego wrzenia. Nastgpnie oddestylowuje
sie wigkszo§é dioksanu pod zmniejszonym ci$nie-
niem, a pozostalo§é zadaje woda. Wytracony pro-
dukt reakeji odsgcza sie i przekrystalizowuje'z me-
tanolu. Otrzymany N-{4-[beta-/2-metoksy-5-chloro-
benzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -N’-/3-metylo-
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-cyklopentylo/-mocznik topnieje w temperaturze
156—158°C.

‘W analogiczny sposéb z N-{4-[beta-/3-tr6jfluoro-
-metylobenzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -mety-
louretanu o ‘temperaturze topnienia 178—180°C
otrzymuje sie N-{4-[beta-/3-tréjfluorometylobenza-
mido/-etylo} - benzenosulfonylo} - N’-/4,7-endomety-
lenoperhydroindan-2-ylo/-mocznik o temperaturze
topnienia 175—177°C po krystalizacji z metanolu:

z N-{4-[beta-/3-chlorobenzamido/-etylo]-benzeno-
sulfonylo}-metylometanu o temperaturze topnienia
173—175°C, otrzymuje sie N-{4-[beta-/3-chloroben-
- zamido/-etylo]-benzenosulfonylo}-N’-/4,7-endomety-
leno-perhydroindan-2-ylo/-mocznik o temperaturze
topnienia 191—192°C po krystalizacji z metanolu.
N - {4 - [beta - /3 - chlorobenzamido/-etylo]-benzeno-
sulfonylo}-N’-/2,6-endometyleno-cykloheptylo/- mo-
cznik o temperaturze topnienia 186—187°C po kry-
stalizacji z metanolu,
N-{4-[beta-/3-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-N’-cyklopenten-(2)-ylo/-mocznik o tempera-
turze topnienia 195—196°C (z metanolu),
N-{4-[beta-(3-chlorobenzamido). - etylo]-benzenosul-
fonylo} -N’-/4,4 - dwumetylocykloheksen-(2)-ylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 188—190°C po kry-
stalizacji (z metanolu),
N-{4-[beta-(3-chlorobenzamido)-etylo] - benzenosul-
fonylo}-N’-/cyklohepten—(2)-ylo/-mocznik o tempe-
raturze topnienia 170—172°C po krystalizacji (z me-
tanolu) i
N-{4-[beta-(3-chlorobenzamido)-etylo} - benzenosul-
fonylo}-N’-/cyklookten-(2)-ylo/mocznik o tempera-
turze topnienia 179—181°C po krystalizacji (z me-
tanolu),

z N-{4-[beta-/3-metoksytiofeno-2-karbonamido/-
-etylo]-benzenosulfonylo} -metylouretanu o tempe-
raturze topnienia 226—228°C, otrzymuje sie
N-{4-[beta-/3-metoksytiofeno-2-karbonamido/ - ety-
lo]-benzenosulfonylo}-N’-/4,7-endometyleno -perhy-
droindan-2-ylo/-mocznik o ‘temperaturze topnienia
199—200°C po krystalizacji (z mieszaniny metanolu
i dwumetyloformamidu),
N-{4-[beta-/3-metoksytiofeno-2-karbonamido/-ety-
lo}-benzenosulfonylo}-N"-/3-I1I-rzed.-butylocyklo-
pentylo/-mocznik o temperaturze topnienia 191—
—193°C, '
N-{4-[beta-13-metoksytiofeno-2-karbonamido/-ety-
lo]-benzenosulfonylo} -N’-cyklopenten-2-ylo - mocz-
nik o ‘temperaturze topniemia 204—205°C po kry-
stalizacji (z metanolu),

z N-{4-[beta-/3-etoksytiofeno-2-karbonamido/-
-etylo]-benzenosulfonylo-metylouretanu o tempera-
turze topnienia 163—165°C otrzymuje sie
N-{4-[beta-(3-etoksytiofeno-2-karbonamido) - etylo]-
-benzenosulfonylo} -N”-(4,4 - dwumetylocykloheksen-
-2-ylo/-mocznik o temperaturze topnienia 140—
—142°C po krystalizacji (z metanolu),

z N-{4-[beta-(2-metoksy-benzamido)-etylo]-ben-
zenosulfonylo}-metylouretanu o temperaturze to-
pnienia 174—176°C trzymuje sie
N-{4-[beta-(2-metoksybenzamido)-etylo]-benenosul-
fonylo}-N’-/4,7-endometyleno-perhydroindan-2-ylo/-
-mocznik o temperaturze topnienia 187—189°C po
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8
krystalizacji (z mieszaniny metanolu j dwumetylo-
formamidu,
N-{4-beta-(2-metokisybenzamido) - etylo} - benzeno-
sulfonylo)-N’-(2,6 - endometyleno-cyklohepitylo)- mo-
cznik 0 temperaturze topnienia 170—172°C po kry-
stalizacji (z metanolu).
N-{4-[beta-(2-metoksybenzamido) - etylo] - benzeno-
sulfonylo}-N’-/cyklopenten-(2)-ylo/ mocznik o tem-
peraturze topnienia 170—172°C po krystalizacji
(z metanolu),
N-{4-[beta~(2-metoksybenzamido) - etylo] - benzeno-
sulfonylo} -N"-(4,4 - dwumetylocykloheksen -(2)-ylo)-
-mocznik o temperaturze ttopnienia 178—179°C po
krystalizacji (z metanolu),
N-{4-[beta-(2-metoksybenzamido) - etylo} - benzeno-
sulfonylo} -N’-[cyklohepten-(2)-ylo] mocznik o tem-
peraturze Yopnienia 174—176°C po krystalizacji
(z metanolu) i
N-{4-[beta-(2-metoksybenzamido) - etylo} - benzeno-
sulfonylo}-N’"-/cyklookten-(2)-ylo/-mocznik o tem-
peraturze topnienia 168—170°C po krystalizacji
z metanolu,

z N-{4-[beta-(2-etoksybenzamido)-etylo]-benzeno-
sulfonylo}-metylouretanu o temperaturze topnienia
172—174°C otrzymuje sie
N-{4-[beta-(2-etoksybenzamido)-etylo] - benzenosul-
fonylo} -N’-(4,4-dwumetylocykloheksen-(2)-ylo) - mo-
cznik o ‘temperaturze topnienia 141—142°C po kry-
stalizacji z metanolu i
N-{4-[beta-(2-etoksybenzamido) -etylo} -benzenosul-
fonylo}-N’-/cyklohepten-(2)-ylo/-mocznik o tempe-
raturze topnienia (162—164°C po krystalizacji z me-
tanolu,

z N-{4-[beta-(3-metylobenzamido)-etylo]-benzeno-
sulfonylo}-metylouretanu o temperaturze topnienia
200—202°C otrzymuje sie '
N-{4-[beta-(3-metylobenzamido)-etylo] - benzenosul-
fonylo}-N’-/4,7-endometyleno-perhydroindan-2-ylo/-
-mocznik o temperaturze topnienia 175—i177°C po
krystalizacji z metanolu,

z N-{4-[beta-(2-metoksy-5-chlorobenzamido)-ety-
lo]-benzenosulfonylo}-metylouretanu o temperatu-
rze topnienia 189—191°C otrzymuje sie
N - {4 - [beta-/2-metoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-

-benzenosulfonylo}-N’-[4,7-endomeityleno -perhydro-

indan-(2)-ylo] mocznik o ftemperaturze topnienia
177—179°C po krystalizadji z metanolu,

N - {4-[beta-(2-metoksy- 5 -chlorobenzamido)-etylo]-
- benzenosulfonylo}-N’~(2,6-endometyleno-cyklohep-
tylo/-mocznik o temperaturze topnienia 140—142°C
po krystalizacji z metanolu,

N - {4-[beta-(2-metoksy- 5 -chlorobenzamido)-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-/cyklopenten-(2)- ylo/ - mocz-
nik o temperaturze topnienia 188—189°C po kry-
stalizacji z metanolu,

N-{4-[beta~(2-metoksy - 5 - chlorobenzamido)-etylo]-
-benzenosulfonylo} - N’4(4,4-dwumetylocykloheksen-
-(2)-ylo/-mocznik o temperaturze topnienia 170°—
172° po krystalizacji z metanolu,
N-{4-[beta-/2-metoksy- 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/cyklohepten-(2)-ylo/mocznik
o temperaturze topnienia 142—144°C po krystaliza-
cji z metanolu i

N - {4 - [beta-/2-metoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-
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-benzenosulfonylo}-N’/-cyklookten—(2)-ylo/mocznik o
temperaturze topnienia 171—172°C po krystalizacji
z metanolu, .

z N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylobenzamido/-ety-
lo]-benzenosulfonylo}-metylouretanu o temperatu-
rze topnienia 175—177°C otrzymuje sie
N - {4 -[beta-/2-metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/4,7- endometyleno-perhydro-
indan-(2)-ylo/mocznik o temperaturze topnienia
204—206°C po krystalizacji z mieszaniny metanolu
i dwumetyloformamidu,

N - {4 -[beta-/2-metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]- -

-benzenosulfonylo}-N’-2,6-endometylenocyklohepty-
lomocznik o temperaturze topnienia 189—191°C po
krystalizacji z mieszaniny metanolu i dwumetylo-
formamidu,

N - {4 -[beta-/2-metolsy-5-metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’/-cyklopenten-(2) -ylo/mocznik
o temperaturze topnienia '201—203°C. po krystaliza-
cji z mieszaniny metanolu i dwumetyloformami-
du,

N - {4 -[beta-/2-metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/4,4 - dwumetylocykloheksen-
-(2)-ylo/mocznik o temperaturze topnienia 152—
—154°C po Kkrystalizacji z metanolu,

N - {4 -[beta-/2-metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]-
benzenosulfonylo} - N’/- cyklohepten-(2)-ylo/mocznik
o temperaturze topnienia 177—178°C po krystaliza-
¢ji z metanolu i

N - {4 -[beta-/2-metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-/cyklookten-(2)-ylo/mocznik o
temperaturze topnienia 178—180°C po krystalizacji
z mieszaniny metanolu i dwumetyloformamidu,

z N-{-4[beta-/2-metoksy-5-bromobenzamido/-ety-
lo]-benzenosulfonylo}-metylouretanu o temperatu-
rze topnienia 197—199°C otrzymuje sie
N - {4 - [beta-/2-metoksy-5-bromobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/4,7-endometyleno -perhydro-
indan-(2)-ylo/-mocznik o temperaturze topnienia
178—180°C po krystalizacji z metanolu,

N - {4 - [beta-/2-metoksy-5-bromobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’ -/2,6 - endometylenocyklohep-
tylo/-mocznik o temperaturze topnienia 170—172°C
po krystalizacji z metanolu,

N - {4 - [beta-/2-metoksy-5-bromobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’~/cyklopenten-i(2)-ylo/-mocznik
o temperaturze topnienia 188—190°C po krystaliza-
cji z metanolu,

N - {4 - [beta-/2-metoksy- 5-bromobenzam1do/-etyﬂo]-
-benzenosulfonylo} -N’-/4,4 - dwumetylocykloheksen-
-(2)-ylo/-mocznik o temperaturze topnienia 118—
—120°C po krystalizacji z metanoluy,

N - {4 - [beta-/2-metoksy-5-bromobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/cyklohepten-(2)-ylo/-mocznik

o temperaturze topnienia ‘142—144°C po l_rrystalli-‘

zacji z metanoluy, i

- {4 - [beta-/2-metoksy-5-bromobenzamido/-etylo]-
Jbenzenosulionylo} -N’-/cyklookten-(2)-ylo/- mocznik
o temperaturze topnienia 175—176°C po krystaliza-
cji z metanolu,

z N-{4-[beta-/2-metoksyetoksybenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -metylouretanu o temperaturze
topnienia 123—125°C otrzymuje sie
N-{4-[beta-/2-metoksyetoksybenzamido/-etylo]- ben-
zenosulfonylo} - N’-/4,4 - dwumetylocykloheksen-(2)-
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-ylo/-moczmk o temperaturze topnienia 153—155°C

po krystalizacji z metanolu i

N-{4-[beta-/2- metoksyetoksybenzamido/-etylo]-ben-
zenosulfonylo}-N’-/cyklohepten-(2)-ylo/-mocznik o

temperaturze topnienia 166—168°C po krystalizacji

z metanolu;

z N-{4-[beta-/2-etoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-metylouretanu o temperaturze
topnienia 203—205°C otrzymuje sie N-{4-[beta-/2-
-etoksy-5-chlorobenzamido/-etylo] - benzenosulfony-
lo}-N’"-/2,6-endometylenocykloheptylo/-mocznik o
temperaturze topnienia 172—174°C po krystalizacji
z metanolu;

z  N-{4-[beta-/3,5-dwumetylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-metylouretanu o temperaturze
topnienia 223—225°C otrzymuje si¢ N-{4-[beta-/3,5-
-dwumetylobenzamido/-etylo}~benzenosulfonylo) -N’-
-/4,7-endometyleno-perhydroindan-2-ylo/-mocznik o
temperaturze topnienia 190—192°C po Kkrystalizacji
z metanolu i N-{4-[beta-/3,5-dwumetylobenzami-
do/-etylo]-benzenosulfonylo} - N’/ - cyklohepten -(2)-
-ylo/-mocznik o temperaturze topnienia 196—198°C
po krystalizacji z metanolu,

z IN-{4-[beta-/2-etoksy-5-fluorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-metylouretanu o temperaturze
topnienia 193—195°C otrzymuje sie¢ N-{4-[beta-/2-
-etoksy-5-fluorobenzamido/-etylo] - benzenosulfony-
lo}-N’-/4,4 - dwumetylocykloheksen~(2)-ylo)-mocznik
o temperaturze topnienia 140—141°C po krystaliza-
¢ji z metanolu

z N-{4-[beta-/3-metoksy-5-chlorotiofeno-2-karbo-
nami‘do/-e-tylo]-benzenosulﬁonylo}-metylourg:tanu o
temperaturze topnienia 186—188°C otrzymuje sie
N-{4-[beta-/3-metoksy-5-chlorotiofeno-2-karbonami-
do/ - etylo] - benzenosulfonylo} - N” - /cyklohepten-2-
-ylo/-mocznik o temperaturze topnienia 164—166°C
po krystalizacji z metanolu
N-{4-[beta-/3-metoksy-5-chlorotiofeno-2-karbonami-
do/-etylo]-benzenosulfonylo}-N’-/3 -TII-rzed.-butylo-
cyklopentylo/-mocznik o temperaturze topnienia
163—165°C,

z N-{4-[beta-/2-metoksy-5-chlorobenzamido/-ety-
lo]-benzenosulfonylo} -metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/2-chloro-cyklopentylo/ - mo-
cznik o temperaturze topnienia 196—198°C po kry-
stalizacji z metanolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’ -/1 - metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 171—173°C po kry-
stalizacji z metanolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-/cyklobutylo/-mocznik o tem-
peraturze topniemia 177°C po krystalizacji z meta-
nolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/5-metylocykloheksen-2-ylo/-
-mocznik o btemperaturze topnienia 173—175°C po
krystalizacji z metanolu

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} - N’-/3-III-rzed.-butylocyklopen-
tylo/-mocznik o temperaturze topnienia 140—142°C
po krystalizacji z metanolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/- mo-
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cznik o temperaturze topnienia 152—153°C po kry-
stalizacji z izopropanolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}- N’ - [spiro-/2-cyklobutano/-pen-
tylo]-mocznik o temperaturze topnienia 176—178°C
po krystalizacji z metanolu, dwumetyloformamidu
i wody, )
N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-[spiro-/2-cyklopropano/- pen-
tylo]-mocznik o temperaturze topnienia 167°C po
krystalizacji z mieszaniny metanolu, dwumetylo-
formamidu i wody,

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}- N’ - dwucyklo-[5,1,0]-oktylo-/8/-
-mocznik o temperaturze topnienia 150°C (rozklad)
po krystalizacji z mieszaniny metanolu, dwumety-
lomocznika i wody,

Z N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylobenzamido/-
-etylo]-benzenosulfonylo}-metylouretanu - otrzymu-
je sie
N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylo-benzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/2-chlorocyklopentylo/-mocz-
nik o temperaturze topnienia 209—210°C po kry-
stalizacji z mieszaniny metanolu i dwumetylofor-
mamidu,
N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylo-benzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/1-metylocyklopentylo/-mocz-
nik o temperaturze topnienia 156—158°C po kry-
stalizacji z metanoluy,
N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylo-benzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-cyklobutylo-mocznik o tem-
peraturze topnienia- 209—211°C po krystalizacji

- z metanolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylo-benzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-5-metylocykloheksen-(2)-ylo/-
-mocznik o temperaturze topnienia 171—173°C po
krystalizacji z metanolu,
N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylo-benzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3-III-rzed. - butylocyklopen-
tylo/-mocznik o temperaturze topnienia 143—145°C
po krystalizacji z metanolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 -metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-/3 - metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 151—153°C po kry-
stalizacji z metanolu,
N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylo-benzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-[spiro-/2-cyklobutano/-penty-
lo]-mocznik o temperaturze topnienia 174°C po
krystalizacji z mieszaniny metanolu, dwumetylo-
formamidu i wody i
N-{4-[beta-/2-metoksy-5-metylo-benzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-[spiro-/2-cyklepropano/- pen-
tylo]-mocznik o temperaturze topnienia 188°C po
krystalizacji z mieszaniny metanolu, dwumetylo-
formamidu i wody,

z N-{4-[beta/3,5-dwumetylo-benzamido/-etylo]-

-benzenosulfonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/3,5-dwumetylo-benzamido/ - etylo]- ben-
zenosulfonylo}-N’-/2-chlorocyklopentylo/-mocznik o
temperaturze topnienia 207—209°C po krystalizacji
z metanolu,
N-{4-[beta-/3,5-dwumetylo-benzamido/ - etylo]- ben-
zenosulfonylo} - N’ - /III - rzed.-butylocyklopentylo/-
-mocznik o temperaturze topnienia 150—152°C po
krystalizacji z metanolu i
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N-{4-[beta-/3,5-dwumetylo-benzamido/ - etylo]- ben-
zenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/ - mocznik

o temperaturze topnienia 183—185°C po krystaliza-.

cji z metanolu,

z N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo]benze-
nosulfonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo] - benzeno-
sulfonylo}-N’-/2-chlorocyklopentylo/-mocznik 0o
temperaturze topnienia 182—183°C po krystalizacji
z metanolu,
N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo] - benzeno-
sulfonylo}-N’-/3-IIT-rzed.-butylo-cyklopentylo/- mo-

cznik o temperaturze topnienia 175—177°C po kry-

stalizacji z metanolu,
N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo] - benzeno-
sulfonylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznik o
temperaturze topnienia 164—165°C po krystalizacji
z metanolu,
N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo] - benzeno-
sulfonylo}-N’-[spiro-/2-cyklobutano/-pentylo]-mocz-
nik o temperaturze topnienia 175°C po krystaliza-
cji z mieszaniny metanolu, dwumetyloformamidu
i wody d

N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo] - benzeno-
sulfonylo}-N’-[spiro-/2-cyklopropano/-pentylo] - mo-
cznik o temperaturze 165°C po krystalizacji z mie-
szaniny metanolu i wody,

z N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo]-ben-
zenosulfonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/2-etoksy-benzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznik o tem-
peraturze topnienia 139—141°C po Kkrystalizacji
z metanoluy,

" z N-{4-[beta-/2-etoksy-5-chlorobenzamido/etylo]-
-benzenosulfonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/2-etoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-ben-
zenosulfonylo}-N’-/3-III-rzed.-butylo- cyklopentylo/-
-mocznik o temperaturze topnienia 152—153°C po
krystalizacji z metanolu i
N-{4-[beta-/2-etoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-ben-
zenosulfonylo}-N’ - /3 - metylocyklopentylo/-mocznik
o temperaturze topnienia 144—146°C po krystaliza-
cji z metanoluy,

Analogicznie jak w przykladzie I z N-{4-[beta-
-/3,4-dwuchlorobenzamido/ - etylo} - benzenosulfony-
lo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/3,4-dwuchlorobenzamido/-etylo] - benze-
nosulfonylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznik o
temperaturze topnienia 180—181°C po krystalizacji
z metanolu.

Analogicznie jak w przykladzie I z N-{4-[beta-
-/2-metoksy-metoksy-benzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta - /2 - metoksymetoksybenzamido/ - etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocz-
nik o temperaturze topnienia 147—149°C po kry-
stalizacji z metanolu, =

Analogicznie jak w przykladzie I z N-{4-[beta-
-/3-tr6jfluorometylo-benzamido/-etylo] - benzenosul-
fonylo}-metylouretanu otrzymuje sig
N-{4-[beta - /3 - tr6jfluorometylo-benzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/- mo-
cznik o temperaturze topnienia 166—168°C po kry-
stalizacji z metanolu.
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Analogicznie jak w przykladzie I z N-{4-[beta-
-/3-metoksy-5-chlorotiofeno-2-karbonamido/- etylo}-
-benzenosulfonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/3-metoksy-5-chlorotiofeno-2-karbonami-
do/-etylo]- benzenosulfonylo}-N’-/3-metylocyklopen-
tylo/-mocznik o .temperaturze topnienia 169—170°C
po krystalizacji z metanolu

Analogicznie jak w przyktadzie I

z N-{4-[beta-/3-metoksytiofeno-2-karbonamido/-
-etylo]-benzenosulfonylo} -metylouretanu otrzymuje
sie
N-{4-[beta-/3-metoksytiofeno- 2 - karbonamldo/-ety-
lo]-benzenosulfonylo} - N’ - /3 - metylocyklopentylo/-
-mocznik o temperaturze topnienia 178—0179°C po
krystalizacji z metanolu,

z N-{4- [beta-/z-metoksy-5-ch1-oroben‘z‘amudo/-e¢y-
lo]-benzenosulfonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta-/2-meftoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-dwucyklo-[3,1,0]- heksylo-/6/-
-mocznik o temperaturze topnienia 175—l177°C po
krystalizacji z metanoluy,

z N-{4-[beta-/2-metoksy-5-bromo-benzamido/-e-
tylo]-benzenosulfonylo}-metylouretanu  otrzymuje
sie
N-{4-[beta-/2-metolsy-5-bromo - benzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/2-chlorocyklopentylo/- mocz-
nik o temperaturze topnienia 191—193°C po kry-
stalizacji z mieszaniny metanolu i dwumetylofor-
mamidu,

N-{4-[beta~/2-metoksy-5-bromo - benzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-cyklobutylo-mocznik o tem-
peraturze topnienia 174—176°C po krystalizacji
z metanolu,

N-{4-[beta-/2-metoksy-5-bromo - benzamido/-etylo]-

-benzenosulfonylo} -N’-/3-ITI- rzed. - butylocyklopen~ .

tylo/-mocznik o temperaturze topnienia 144—146°C
po krystalizacji z metanolu,
N-{4-[beta-/2-metoksy-5-bromo - benzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/ - mo-
cznik o temperaturze topnienia 14,4—145‘*0 po kry-
stalizacji z metanolu,

z N-{4-[beta-/3- chlorobenzarnldo/-etylo]-benzeno-
sulfonylo}-metylouretanu otrzymuje sie
N-{4-[beta -/3 - chlorobenzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-N’-/2-chlorocyklopentylo/-mocznik o tem-
peraturze topnienia 192—193°C po krystalizacji
z metanolu,
N-{4-[beta -/3 - chlorobenzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-N’-/1-metylocyklopentylo/-mocznik o tem-
peraturze topnienia 191—193°C po krystalizacji
z metanolu,
N-{4-[beta -/3 - chlorobenzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-N’ - /3 -III-rzed.-butylo-cyklopentylo/-mocz-
nik o temperaturze topnienia 174—417L5'°C po kry-
stalizacji z metanolu,
N-{4-[beta -/3 - chloro‘benzamwido/-etyl)o]-(ben\zenosu\l-
fonylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznik o tem-
peraturze topnienia 164—166°C po Kkrystalizacji
z metanolu,
N-{4-[beta -/3 - chlorobenzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-N’-[spiro-/2-cyklobutano/-pentylo] - mocznik
o temperaturze topnienia 192°C po krystaliza-
cji z mieszaniny metanolu, dwumetyloformamidu
i wody i
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N-{4-[beta /3 - chlorobenzamido/-etylo]-benzenosul-.
fonylo}-N’-[spiro-/2-cyklopropano/ - pentylo] - mocz-
nik o temperaturze topnienia 187°C po krystaliza-
¢ji z mieszaniny metanolu, dwumetyloformamidu
i wody. ’

Analogicznie jak w przykladzie I otrzymuje sie

N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-cyklopropylomocznik o tem-
peraturze topnienia 165°C po krystalizacji z mie-
szaniny metanolu i wody,
N-{4-[beta-/2-metoksy- 5 - metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-cyklopropylomocznik o tem-
peraturze topnienia 188°C po krystalizacji z mie-
szaniny metanolu, dwumetyloformamidu i wody
N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-dwucyklo - [6,1,0]-nonylo-/9/-
-mocznik o temperaturze topnienia 110°C po kry-
stalizacji z mieszaniny metanolu, dwumetyloforma-
midu i wody,

W analogiczny spos6b otrzymufje sie
N-{4-[beta-/2-n-propoksybenzamido/. - etylo} -benze-
nosulfonylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznik o
temperaturze topnienia 138—140°C,
N-{4-[beta-/3-chlorobenzamido/ - etylo]- benzenosul-
fonylo}-N’-/2-metylocyklopentylo/-mocznik o tem-
peraturze topnienia 190—191°C,
N-{4-[beta-/4-chlorobenzamido/- etylo} - benzenosul-
fonylo} - N’-[spiro-/2 - cyklopropano/-pentylo]-mocz-
nik o temperaturze topnienia 217—218°C z rozkla-
dem,

N-{4-[beta-/3-chlorobenzamido/ - etylo]- benzenosul-
fonylo}-N’-dwucyklo-[3,1,0]-heksylo-/6/-mocznik o
temperaturze topnienia 192—193°C,
N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - bromobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-/2-metylocyklopentylo/-mocz-
nik o temperaturze topnienia 177—178,5°C,
N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - bromobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-[spiro-/2-cyklopropano/- pen=-
tylo]-mocznik o temperaturze topnienia 168—170°C,
N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - bromobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} -N’-[spiro-/2-cyklobutano/-pénty-
lo]-mocznik o temperaturze topnienia 172—174°C,
N-{4-[beta-/3,5-dwumetylobenzamido/-etylo]- benze-
nosulfonylo}-N’-/2-chloro-cyklopentylo/-mocznik o
temperaturze topnienia '207—209°C,
N-{4-[beta-/2-metoksy - § - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-IN’-/2-metylocyklopentylo/-mocz-
nik o temperaturze topnienia 179—180°C,
N-{4-[beta-/2 - etoksy - 5 - metylobenzamido/- etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/ - mo-
cznik o temperaturze topnienia 160—162°C,
N-{4-[beta~/2-metoksy-5 - tréjfluorometylobenzami-
do/-etylo]-benzenosulfonylo}-N’-/2-metylocyklopen-
tylo/-mocznik o temperaturze ‘topnienia 180—181°C,
N-{4-[beta-/2 - metoksybenzamido/-etylo} - benzeno-
sulfonylo} - N’-/2 - metylocyklopentylo/-mocznik o
temperaturze topnienia 173—175°C, B
N-{4-[beta-/2 - metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} - N’-/2-metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 199—201°C,
N-{4-[beta-/2-metoksy-benzamido/-etylo] - benzeno-
sulfonylo} -N’-dwucyklo-[3,1,0]-heksylo-/6/- mocznik
o temperaturze topnienia 186—188°C,
N-{4-[beta-/2-metoksyetoksy - 5 - chlorobenzamido/~
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-etylo] - benzenosulfonylo} -N’-/3-metylocyklopenty-
lo/-mocznik o temperaturze topnienia 133—135°C,
N-{4-[beta-/2-metoksy - 5 - fluorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 167—i169°C,
N- {4-[beta-/2-metylobenzamido/-etylo]-benzenosul-
fonylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznik o tem-
peraturze topnienia 140—142°C,
N-{4-[beta-/2 - metylo - 4 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 186—187°C,
N-{4-[beta-/3-etoksytiofeno-2-karbonamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’~/3 - metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 149—151°C,
N-{4-[beta-/3-etoksytiofeno-2-karbonamido)-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/ 2- metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 193—194°C,
N{4-[beta-/3-metoksy-5-bromotiofeno-2-karbonami-
do/-etylo]-benzenosulfonylo}-N’-/3-metylocyklopen-
tylo/-mocznik o0 temperaturze topnienia 165—
—166,5°C, :
N-{4-[beta-/3-metoksytiofeno-2 - karbonamido/-ety-
lo]-benzenosulfonylo}-N’-/dwucyklo-{3,1,0]-heksylo-
-/6’-mocznik o temperaturze topnienia 179—181°C,
N-[4-/beta-5’ - metylotienylokarbonamido-/2/-etylo/-
-benzenosulfonylo]-N’-/3 - metylocyklopentylo/- mo-
cznik o temperaturze topnienia 203—204°C,
N-{4-[beta-/2-propoksy-5 - chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo}-N’-/3 - metylocyklopentylo/-mo-
cznik o temperaturze topnienia 114,5—117°C.

Przyklad II. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-me-
toksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -
-N’-/3-metylo-cyklopentylo/-mocznika, 3,25 g N-
-[4,-/beta-aminoetylo/-benzenosulfonylo]-N’-/3-me-
tylo-cyklopentylo/-mocznika dysperguje sie w 30
ml chloroformu i zadaje 1,8 g pirydyny. Nastepnie
dodaje sig, mieszajac, 2,1 g chlorku 2-metoksy-5-
-chlorobenzoilu i ogrzewa sie w wciggu 6 godzin
w temperaturze 40°C. Mieszanine reakecyjng zateza
sie pod zmniejszonym ciSnieniem, pozostalo§é zada-
je kilkakrotnie 1%-owym amoniakiem, roztwor
amoniakalny zakwasza i odsaczony osad przekry-
stalizowuje z metanolu. Otrzymany N{-4[beta-/2-
-metoksy -5- chlorobenzamido/-etylo] -benzenosulfo-
nylo}-N’-/3-metylo-cyklopentylo/-mocznik topnieje
w temperaturze 156—158°C.

Przyktad ITI. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-
-metoksy -5 -chlorobenzamido/-etylo] -benzenosulfo-
nylo}-N’-/3-metylo-cyklopentylo/-mocznika. 7,3 g
4- [beta - /2 - metoksy -5- chlorobenzamido/ - etylo] -
-benzenosulfonamidu gotuje sie, mieszajge, w 100
ml acetonu z 4 g zmielonego weglanu potasowego
w ciggu 2 godzin pod chlodnicg zwrotng. Nastep-
nie dodaje si¢ 2,5 g 3-metylo-cyklopentyloizocyja-
nianu i miesza dalej w ciggu 8 godzin w tempe-
raturze wrzenia. Potem odparowuje sie aceton, po-
zostato§é traktuje goraca woda, roztwér przesgcza
i zakwasza. Odsgczony N-{4-[beta-/2-metoksy-5-
-chlorobenzamido/-etylo} -benzenosulfonylo} -N’ -/3-
-metylo-cyklopentylo/-mocznik  przekrystalizowuje
sie z metanolu. Temperatura topnienia wynosi
156—158°C. )

W analogiczny sposéb
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z 4-[beta-/3,4-dwuchlorobenzamido/-etylo]-benze-

nosulfonamidu o temiperaturze topnienia 171—172°C
otrzymuje sie :
N- {4-[beta-/3,4-dwuchlorobenzamido/-etylo] -benze-
nosulfonylo} - N’-/cyklohepten-(2)-ylo/- mocznik o
temperaturze topnienia 197—199°C po przekrystali-
zowaniu z mieszaniny metanolu i dwumetylofor-
mamidu,

z 4-[beta-/3,5-dwumetylotiofeno-2-karbonamido/-
-etylo]-benzenosulfonamidu o temperaturze topnie-
mia 176—177°C otrzymuje si¢ N-{4-[beta-/3,5-dwu-
metylotiofeno-2-karbonamido/-etylo] - benzenosulfo-
nylo} -N’-/cyklohepten-(2)-ylo/-mocznik o tempera-
turze topnienia 184—185°C po krystalizacji z me-
tanolu,

z 4-[beta-/3-chlorotiofeno-2-karbonamido/-etylo]-
-benzenosulfonamidu o temperaturze topnienia
190—191°C otrzymuje sig N-{4-[beta-/3-chlorotio-
feno- 2 - karbonamido/ - etylo]benzenosulfonylo}-N’-
-/cyklohepten-(2)-ylo/-mocznik © Itemperaturze top-
nienia 190—191°C po krystalizacji z mieszaniny me-
tanolu i dwumetyloformamidu,

z 4- [beta-/2-metoksymetoksybenzamido/ -etylo] -
-benzenosulfonamidu o temperaturze topnienia
169—170°C otrzymuje sie N-{4-beta-/2-metoksy-
benzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} - N’-/cyklohep-
ten-(2)-ylo/-mocznik o temperaturze topnienia
163—164°C po krystalizacji z metanoluy, -

z 4-[beta-/2-metoksy-5-fluorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonamidu o temperaturze topnienia
167—169°C otrzymuje sie N-{4-[beta-/2-metoksy-
-5-fluorobenzamido/ - etylo] -benzenosulfonylo} - N’-
-/cyklohepten-(2)-ylo/-mocznik o temperaturze top-
nienia 157—159°C po Kkrystalizacji z metanolu,

z  4-[beta-/2-etoksy-5-metylobenzamido/-etylo] -
-benzenosulfonamidu o temperaturze topnienia
147—148°C otrzymuje sie
N - {4 - [beta-/2-etoksy -5- metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonylo} - N’ -/cyklohepten-(2)-ylo/-mocz-
nik o temperaturze topnienia 164-166°C po kry-
stalizacji z mieszaniny metanolu i dwumetylofor-
mamidu.

Analogicznie jak w przykladzie III otrzymuje
sie
N - {4 -[beta-/2-metoksy-5-chlorobenzamido/ -etylo]-
-benzenosulfonylo} -N ’/- norkoran -(7)-ylo/-mocznik
o temperaturze topnienia 158°C po krystalizacji
z mieszaniny metanolu i wody,

"z 4[beta~/2-metoksy-5-metylobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfonamidu o temperaturze topnienia
197°C otrzymuje sie

N - {4- [beta-/2 -metoksy-metylobenzamido/ - etylo]-
-benzenosulfonylo }- N’-/norkaran- (7) -ylo/-mocznik
o temperaturze topnienia 183°C po Kkrystalizacji
z mieszaniny metanolu i wody,

z 4-[beta-/4-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosul -
fonamidu o temperaturze topnienia 225°C otrzymu-
je sie
N-{4 -[beta-/4-chlorobenzamido/-etylo]- benzenosul-
fonylo} -N’-/norkaran-(7)-ylo/-mocznik o temperatu-
rze topnienia 137°C po krystalizacji z mieszaniny
metanolu i wody.

Przyktad 1IV. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-
-metoksy- 5 -chlorobenzamido/-etylo] -benzenosulfo-
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nylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznika. 49 g
kwasu :1-/3-metylocykilopentylo/-parabanowego dys-
perguje sig 'w 200 ml benzenu. Do tego dodaje sie
2,5 g trbjetyloaminy, a nastepnie 8,9 g 4-[beta-/2-
-mettoksy -5- chlorobenzamido/-etylo] -benzenosulfo-
chlorku. Mieszanine ogrzewa sie w ciggu 3 go-
dzin pod chlodnicg zwrotng, sgczy na goraco, ochlo-
dzony przesgcz zadaje eterem mnaftowym, osadzo-
na substancje odsacza, ogrzewa z 50 ml dioksanu
i 100 ml 1 n lugu sodowego w ciggu 30 minut
na laZzni parowej, roztwér przesgcza i zadaje wodg
i kwasem solnym. Wydzielony N-{4-[beta-/2-me-
toksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -
-N’-/3-metylocyklopentylomocznik  przekrystalizo-
wuje sie z metanolu. Temperatura topnienia wy-
nosi 156—158°C. :

Przyklad V. Wytwarzanie N-{4-[beta-/5-
-chloro =2 -metoksybenzamido/ -etylo]-benzenosulfo-
nylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznika. 2,55 g
=1/200 mola N-{4-[beta-/5-chloro-2-metoksy-ben-
zamido/- etylo]- benzenosulfonylo} -N’ -/3-metylocy-
klopentylo/-tiomocznika i 1,03 g (1/200 mola) dwu-
cykloheksylokarbodwuimidu rozpuszeza sie w 20
ml bezwodnego dioksanu i pozostawia przez noc.
Roztwér po odsgczeniu utworzonego dwucyklohek-
sylotiomocznika zadaje sie 10 ml wody i ogrze-
wa w ciggu 10 minut na lazni parowej. Rozpu-
szczalnik odpedza sie pod zmniejszonym ci$nie-
niem. Pozostato§é zadaje sie toulenem i eterem
i ekstrahuje 3-krotnie kazdorazowo 300 ml 0,25%
wodnego roztworu amoniaku. Faze wodng oddziela
sie, saczy i przesgcz zakwasza rozcieficzonym kwa-
sem solnym. Odsgcza sig, produkt traktuje mnie-
wielkg iloScia metanolu i ponownie zakwasza.
Otrzymany w ten spos6b N-{4-[beta-/5-chloro-2-
-metoksybenzamido/ -etylo] -benzenosulfonylo} -N’-
-metylocyklopentylo/-mocznik
sie z metanolu. Temperatura topnienia wynosi
156—158°C.

PrzykladVI. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-me-
toksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -
-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznika. 7,1 g 3-mety-
locyklopentylomocznika dysperguje sie w 100 ml
bezwodnego benzenu i zadaje 2,4 g 50% wodorku
sodowego. Miesza sie w ciggu 3 godzin w tempe-
raturze 50°C, mieszanine zadaje 9,7 g 4-[beta-/2-
-metoksy- 5 -chlorobenzamido]-etylo]-benzenosulfo-
chlorku w 100 ml bezwodnego benzenu i miesza
w ciggu 3 godzin w temperaturze 80°C. Pozosta-
wia sie do ochlodzenia, wytrzasa mieszanine reak-
cyjng kilkakrotnie z wodg i zakwasza polaczone
ekstrakty wodne kwasem solnym. Wytracony pro-
dukt reakcji rozpuszeza si¢ i ponownie wytraca
z 1% roztworu amonmiaku i przekrystalizowuje
z metanolu. N-{4-[beta-/2-metoksy-5-chlorobenza-
mido/-etylo]-benzenosulfonylo} -N’ -/3-metylocyklo-
-pentylo/-mocznik topnieje w temperaturze 156—
158°C. ,

Przyktad VII. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-
-metoksy-5-chlorobenzamido/ -etylo] -benzenosulfo-
nylo}-N’~/3-metylocyklopentylo/-mocznika. 1,95 g
N-{4-[beta-/2-metoksy: ~ & + chloratiobenzamido/-ety-
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lo]--benzenosulfonylo} - N’ -/3 - metylocylklopen'tylo/-
-mocznika ogrzewa sie 'w temperaturze -wrzenia
z 50 mil metanolu, 5 mil dioksanu § 2,5 ml jodku
metylu w ciggu 2 godzin pod chtodnica zwrotng.
Nastepnie oddestylowuje sie¢ rozpuszczalnik, a po-
zostatos¢é rozpuszcza sie w rozciennczonym iugu so-
dowym. Ogrzewa sie kr6tko na laZni parowej, sa-
czy i zakwasza. Wytrgcony N-{4-[beta-/2-metoksy-
-5-chlorobenzamido/ -etylo]- benzenosulfonylo} -N’ -
-/3-metylocyklopentylo/-mocznik przekrystalizowu-
je sie z metianolu. Temperaftura topnienia wynosi
156—158°C.

Przyktad VIII. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-
-metoksy -5- chlorobenzamido/-etylo] -benzenosulfo-
nylo}-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznika 2,56 g N-
-4- [beta-/2- metoksy- 5 -chlorotiobenzamido-etylo]-
-benzenosulfonylo} - N’-/3-metylocyklopentylo/-mo-
cznika rozpuszcza sie¢ w 15 ml 2 n lugu sodowego
i 20 ml dioksanu, roztwér zadaje sie¢ kilkoma kro-
plami 30%-go nadtlenku wodoru i ogrzewa w cig-
gu 15 minut na lazni parowej. Rozcieficza sie¢ wo-
da i zakwasza rozcieficzonym kwasem solnym.
Wytracony  N-{4-[beta-/2-metoksy-5-chlorobenza-
mido/-etylo]-benzenosulfonylo} - N’-/3-metylocyklo-
pentylo/-mocznik topnieje w temperaturze 156—
158°C po krystalizacji z metanolu.

Przyktad TX. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-
metoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosulfony-
1o} -N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznika. 6,8 g chllor-
ku 4-[beta-/2-metoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-
-benzenosulfinylu, wytworzonego z kwasu 4-[beta-
-/2-mettoksy-5 -+ chlorobenzamido-/etylo]-benzenosul-
finowego i ichlorku tionylu, wprowadza sig¢ do za-
wiesiny 2,8 g 3-metylocyklopentylomocznika
w 30 ml pirydyny. Po 10 minutach mieszaning
wlewa sie do 100 ml wody z lodem, ktérg eza-
dano 20 ml 2 n kwasu solnego. Wytracony osad
traktuje sie 1%-owym amoniakiem, pozostato§é
rozpuszeza w dwumetyloformamidzie, a roztwoér
zadaje, mieszajac, wodnym roztworem nadmanga-
nianu potasowego, dotad az barwa nadmangania-
nu przestanie znikaé. Odbarwia sig, odsacza osad
tlenkéw manganu a przesgcz zadaje woda i kwa-
sem solnym.

Otrzymany N-{-4-[beta-/2-metoksy-5-chlorobenza-

mido/- etylo]) = benzenosulfonylo} -N’-/3-metylocyklo-
pentylo/-mocznik przekrystalizowuje si¢ z metano-
lu, Temperatura topnienia wymosi 156—158°C.

Przyktad X. Wytwarzanie N-{4-[beta-/2-me-
toksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -
-N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznika. 2,5 g N-{4-
-[beta-/2-metoksy-5-chlorobenzamido/-etylo]-benze-
nosulfonylo} -N’-/3- metyla 2 = cyklopenten-/1/-ylo/-
-mocznika o temperaturze topnienia 159-161°C, wy-
tworzonego z N-{4-[beta-/2-metoksy-5-chloroben~
zamido/-etylo]-benzenosulfonylo} -metylouretanu i
/3-metylo-2-cyklopenten-/1/-ylo/-aminy rozpuszcza
sie w 150 ml metanolu i'nie'wiellkie:i iloSci dwu-
metyloformamidu. Uwodarnia sie w obecnoéci ka-
talizatora palladowego osadzonego na weglu.
w temperaturze pokojowej i pod normalnym -ci§-
nieniem, az zakonczy sie pochianianie wodoru. Ka-
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talizator odsacza sie, wigkszo§é rozpuszczalnika
oddestylowuje pod zmniejszonym cinieniem, pozo-
stalo$¢ zadaje woda, wytracony produkt powtér-
nie wytraca z roztworu 1% amoniaku i przekry-
stalizowuje z metanolu. Otrzymany N-{4-[beta-
-/2-metoksy-5-chlorobenzamido/ -etylo] -benzenosul-
fonylo} -N’-/3-metylocyklopentylo/-mocznik topnieje
w temperaturze 156—158°C.

Zast rzezentie patentowe

“Sposéb wytwarzania benzenosulfonylomocznikéw
o ogblnym wzorze 1, w ktérym R; oznacza grupe
4,7-endometylenoperhydroindan-2-ylowg o wzorze
2, 2,6-endometyleno-cykloheptylows, 4,4-dwumety-
locykloheksen-/2/-ylowa, cyklopenten-12/-ylows, cy-
klohepten-/2/-ylowa, cyklookten-/2/-ylowa, nor-
karan-7-ylowa o wiorze 3, idwucyklo [5,1,0]
oktylowa-/8/ o wzorze 4, dwucyklo[6,1,0Jno-
nylowa-/9/ © wzorze 5, me«txlqcyqupentylo-
wa, 3-IIT-rzed.-butylocyklopentylowa, 2-chloro-
cyklopentylows, spiro-/2-cyklopropanopentylowsa/
o  (wzoTze 6, spiro-/2-cyklobutanopentylows/
o wzorze 7, cyklopropylows, cyklobutylowg, 5-me-
tylocykloheksen-/2/-ylowa, dwucyklo [3,1,0]lheksylo-
wg o wzorze 8, X oznacza reszte fenylows, ktéra
w dowolnych pozycjach zawiera podstawmiki Z i
Z', przy wym Z i Z' moga byé jednakowe lub
réine, Z oznacza atom wodoru lub chlorowea, niz-
szg grupe alkilows, alkoksylows, alkoksy-alkoksy-
lowa, tr&jfluorometylows, Z’ oznacza atom wo-
doru lub chlorowca, nizsza grupe alkilows, alko-
ksylowsa, alkoksy-alkoksylows, lub X oznacza resz-
te tiofenows, ktéra ewentualnie moze byé jedno-
-lub dwukrotnie podstawiona nizszg grupa alki-
lows, alkoksylowg lub atomem chlorowca, przy
czym X oznacza najkorzystniej podstawiong reszte
fenylowa, Y oznacza grupe -CH,-CH,-, znamien-
ny tym, Ze podstawione grupg X-CO-NH-Y, gdzie
X i Y maja wyzej podane znaczenie, benzenosul-
fonyloizocyjaniany, estry kwaséw benzenosulfony-
lokarbaminowych lub -tiolokarbaminowych, halo-
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genki kwasé6w benzenosulfonylokarbaminowych,
benzenosulfonylomoczniki, -semikarbazydy lub -se-
mikarbazony poddaje si¢ reakeji z aminami pod--
stawionymi podstawnikiem R; lub ewentualnie
z ich solami, albo benzenosulfonamidy o wzorze
67, w ktérym X i Y majg wyzej podane znacze-
nei, lub ich sole poddaje sig¢ reakecji z podstawio-
nymi podstawnikiem R; izocyjanianami, estrami
kwasow karbaminowych lub tiolokarbaminowych,
halogenkami kwaséw karbaminowych lub moczni-
kami albo poddaje si¢ hydrolizie odpowiednio pod-
stawione etery benzenosulfonyloizomocznikéw lub
-izotiomocznik6w, estry benzenosulfonyloizomocz-
nikéw, kwasy benzenosulfonyloparabanowe lub
benzenosulfonylochlorowcoformamidyny, albo w od-
powiednio podstawionych benzenosulfonylotiomocz-
nikach wymienia sie¢ atom siarki ma atom tlenu,
albo do odpowiednio podstawionych karbodwuimi-
déw przylgcza sie wode, albo utlenia sie odpowie-
dnie benzenosulfinylomoczniki lub benzenosulfeny-
lomoczniki, albo do benzenosulfonylomocznikéw
o wzorze 68, w ktérym Y i R; majg wyzej podane
znaczenie, wprowadza sie przez acylowanie, ewen-
tualnie w kilku przejéciach, reszte X-CO, albo
odpowiednio podstawione halogenki benzenosulfo-
nylowe poddaje sie reakeji z mocznikami podsta-
wionymi podstawnikiem R; o WwyZzej podanym
znaczeniu lub ich solami metali alkalicznych, albo
w odpowiednio podstawionych tioamidoalkiloben-
zenosulfonylomocznikach lub -tiomocznikach wy-
mienia sie¢ atom lub atomy siarki ma atom lub
atomy tlenu, albo poddaje sie zmydlaniu zwigzki
o wzorze 69 lub ich pochodne z kwasem paraba-
nowym {Iub zwiazki o wzorze T0, przy czym we
wzorach tych U oznacza kazdorazowo jedna
z grup: nizszg grupe alkoksylows, nizszg grupe
tioalkilowa lub atom chlorowca, korzystnie atom
chloru, a X, Y i R; maja wyzej podane znaczenie
lub poddaje sie uwodornieniu odpowiednie benze-
nosulfonylomoczniki, ktére zawieraja w czasteczce
wigzania mienasycone, po czym produkty reakcji
przeprowadza sig ewentualnie w sole dziataniem
substancji alkalicznych.
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