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Wynalazek dotyczy sposobu wytwarzania no-
wych N’-podstawionych N-arylosulfonylomoczni-
kow o wartosciowych witasciwosciach farmakolo-
gicznych.

Stwierdzono, ze N’-podstawione N-arylosulfony-
lomoczniki 0o wzorze ogélnym 1, w ktéorym Ry
oznacza reszte tréjeyklo [4,3,1,1°%°] undec-3-ylowa,
a R, oznacza wodoér, chlorowiec, nizszg reszte alki-
lowa, reszte alkenylowg lub reszte alkoksylowsg,
przy czym Kkazda z tych reszt zawiera najwyzej
3 atomy wegla, grupe metylotio, grupe acetylowa
lub grupe aminowg, przy stosowaniu doustnym lub
pozajelitowym cieplokrwistym juz w szczegoélnie
niskich dawkach wykazujg dzialanie silnie obni-
zajgce zwiekszony poziom cukru we krwi.

Ta wysoka aktywnos$¢ jest nieoczekiwana, po-
niewaz stwierdzono, ze w szeregu znanych N-ary-
losulfonylo-N’-alkilomocznikéw najsilniejsze dzia-
tanie wystepuje u zwigzk6éw o resztach alkilowych,
w ktérych znajduje sie 3—4 atomoéw wegla.

W przeciwienstwie do dawek niezbednych dla
dziatania wobnizajgcego poziom cukru we krwi,
toksyczne dawki sg znacznie wyzsze w przypadku
nowych zwigzkéw, od dawek ‘toksyycz‘nych znanych
antydiabetykéw podawanych doustnie. Stgd po-
chodzi szczegblnie korzystny wspoélczynnik tera-
peutyczny nowych zwigzkéw wytwarzanych spo-
scbem wedlug wynalazku lub ich soli stosowa-
nych jako antydiabetyki, podawane doustnie.

Nowe zwigzki o wzorze ogbélnym 1 wytwarza. sie
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przez reakcje trojcyklo [4,3,1,138] undekano-3-ami-
ny z izocyjanianem arylosulfonylu o wzorze 0gél-
nym 2, w ktéorym R’; ma znaczenie takie samo
jak R, omawiane przy wzorze 1 z wyjatkiem tego,
ze nie oznacza grupy aminowej, lecz oznacza grupe
nitrowg lub ze zdolng do reakcji funkcjonalng po-
chodng kwasu N-arylosulfonylokarbaminowego
0 wzorze ogdélnym 3, w ktérym R”, ma znaczenie
takie jak R, lub oznacza grupe nitrowa, nizsza
grupe alkoksykarbonyloaminowg lub grupe alka-
noiloaminowsg, ewentualnie w obecno$ci $rodka
kondensujgcego i dydrolizuje cze§ciowo ewentual-
nie produkt reakcji zawierajgcy jako R”, nizszg
grupe alkanoiloaminowsg lub grupe alkoksykarbo-
nyloaminowg do odpowiedniego zwigzku 0 wzorze
ogbélnym 1 z grupg aminowg jako R, lub redukuje
ewentualnie produkt reakcji, zawierajgcy grupe
nitrowg jakc R’; ewentualnie R”y do odpowiednie-
go zwigzku zawierajgcego grupe aminowg jako R,
i (albo) hydrolizuje czeSciowo w razie potrzeby
otrzymang N-arylosulfonylo-N’-(trojcyklo [4,3,1,138]
undec-3-ylo)-guanidyne do wodpowiedniego mocz-
nika. '

Stosowana jako produkt wyjSciowy w sposobie
wedtug wynalazku tréjcyklo [4,3,1,1%°] undekano-
-3-amina jest nowym zwigzkiem wotrzymywanym
ze znanego kwasu trojcyklo [4,3,1,138] undekano-
-3-karboksylowego poprzez jego amid i izocyjanian
tréjeyklo [4,3,1,1%°] undec-3-ylu, w sposéb opisany
dalej w przykladzie I.
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Jako zdolne do reakcji, funkcjonalne pochodne
kwasu karbaminowego o wzorze ogélnym 3. mo-
zna wymieni¢ na przyklad jego nizsze estry alki-
lowe, zwlaszcza ester metylowy i etylowy woraz
amidy, takie jak N-metyloamid, N,N-dwumetylo-
amid i N-acyloamid, to znaczy na przyklad odpo-
wiednio do definicji R”, podstawione N-arylosul-
fonylomoczniki, N-arylosulfonylo-N’-metylomocz-
niki, N-arylosulfonylo-N’, N’-dwumetylomoczniki,
N-arylosulfonylo-N’-benzoilomoczniki i N,N’-bis-
-arylosulfonylomoczniki.

Dalej jako zdolne do reakcji, funkcjonalne po-
chodne kwasow karbaminowych o wzorze ogdlnym
3, mozna wymieni¢ ich nitryle, to znaczy N-arylo-
sulfonylocyjanamidy, ktére przez reakcje z troj-
cyklo [4,3,1,1%] undekano-3-aming dajg wyzej
wspomniane guanidyny, jak i halogenki, zwlaszcza
chlorki o ile R”; nie jest podstawione grupg ami-
nowa, mizszg grupg alkanoiloaminowg lub grupg
alkoksykarbonylows. Reakcje prowadzi sie na
przyklad na gorgco w obojetnych worganicznych
rozpuszczalnikach takich jak, na przyklad, eter,
dioksan, ‘benzen, chlorobenzen, toluen, ksylen,
p-metoksyetanol lub butanon.

Reakcje z izocyjanianami, estrami kwaséw kar-
baminowych lub z mocznikami mozna prowadzié¢
réwniez bez rozpuszczalnika lub rozcienczalnika.
Nie wymagajg one réowniez $rodkéw kondensujg-
cych, chociaz ewentualnie mozna stosowaé taki
srodek, jak na przyklad alkoholan metalu alka-
licznego. W reakcjach z izocyjanianami jako $ro-
dek kondensujgcy mozna stosowaé trzeciorzedowe
zasady organiczne, mozna roéwniez izocyjaniany
wprowadza¢ w reakcje w postaci produktéw przy-
igczenia z {rzeciorzedowymi organicznymi zasa-
dami.

W reakcjach z chlorkami kwasu karbaminowego
mozna stosowaé jako Srodek kondensujgcy réwniez
trzeciorzedowe zasady worganiczne, takie jak piry-
dyna, tréjetyloamina lub tréjbutyloamina. W re-
akcjach z nitrylami kwas6w karbaminowych (N-
-arylosulfonylocyjanamidy) stosuje sie jako §rodek
kondensujgcy na przykiad chlorowodoér lub zamiast
wolnej trojcyklo [4,3,1,1%f] undekano-3-aminy sto-
suje sie jej so6l, zwlaszcza chlorowodorek.

O ile jako produkt reakcji otrzymuje sie zwig-
zek zawierajgcy grupe mitrowg jako R’, lub R”,,
w razie zyczenia prowadzi sie redukcje tej grupy,
na przyklad przez katalityczne uwodornienie w
obecnos$ci niklu Raney’a lub palladu na weglu,
w organicznym rozpuszczalniku, takim jak dwume-
tyloformamid, dioksan lub octan etylu.

W zwigzkach 0 wzorze ogélnym 1 R, oznacza na
przykitad wodoér, chlor, fluor, brom, reszte mety-
lowg, etylows, propylowsg, izopropylowsg, winylo-
wg, allilowg, metoksylows, etoksylowg, n-propok-
sylowsg, izopropoksylowg, acetylowa, lub metylotio
lub grupe aminowas.

W odpowiednich zwigzkach wyjsSciowych o wzo-
rze 2 i 3 4 w otrzymanych produktach posrednich
z przeprowadzonych reakcji kondensacji podstaw-
nik R’ moze przedstawia¢ grupe nitrows, ewen-
tualnie R”; — grupe formamidowsa, acetamidows,
metoksykarbonyloaminows, etoksykarbonyloamino-
wa lub grupe nitrowas.

Nowe zwigzki wytwarzane sposobem wedlug
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wynalazku mozna stosowaé bezposrednio lub w
postaci ich soli, np. soli amonowych. lub metali
alkalicznych lub soli z farmakologicznie "dopusz-
czalnymi organicznymi zasadami ewentualnie w

- obecno$ci substancji powodujgcych tworzenie sie

soli, takich jak na przyklad weglany i kwasne
weglany metali alkalicznych, jako doustne anty-
diabetyki w leczeniu diabetes mellitus u ludzi,
przy czym podaje sie je w zwykle stosowanych
postaciach dawek jednostkowych.

Dzienne dawki nowych substancji czynnych sto-
sowanych 'korzystnie doustnie, wynoszg od 25,0 do
600 mg dla dorostych. Odpowiednimi ogélnie przy-
jetymi formami dawek jednostkowych sg drazetki
i tabletki, zawierajace korzystnie 50—500 mg jed-
nej z substancji czynnych, otrzymywanych sposo-
bem wedlug wynalazku, to jest 20—80% zwigzku
0 wzorze 0gblnym 1.

W celu wytworzenia drazetek lub tabletek mie-
sza sie substancje czynng ma przyklad ze stalym,
w postaci proszku mnosnikiem, takim jak laktoza,
sacharoza, sorbit, mannit, skrobia, nha przykiad
kartoflana, kukurydziana lub amylopektyna, dalej
sproszkowany blaszeniec (Laminoria pulver) lub
sproszkowana miazga cytrusowa, pochodne celu-
lozy lub zelatyna ewentualnie z dodatkiem $rod-
kéw nadajacych poslizg, takich jak stearynian
magnezu lub wapnia lub glikol polietylenowy o od-
powiednim ciezarze czasteczkowym 1 tabletkuje
lub drazuje rdzenie, ktére nastepnie powleka sie.

Powtloki drazetek wykonuje sie na przykiad przez
powlekanie stezonym roztworem cukru, zawiera-
jacym na przykiad gume arabska, talk i1 (lub)
dwutlenek tytanu, lub w latwo lotnym organicz-
nym rozpuszczalniku lub w mieszaninie rozpusz-
czalnikéw rozpuszczonym lakierem. Do tych po-
wlok moZzna dodawaé¢ barwniki w celu odréznie-
nia réoznych dawek substancji czynnej.

Nastepujace przyklady wyjasniajg blizej wytwa-
rzanie nowych zwigzkéw, nie stanowig jednak w
zadnym razie jedynych postaci realizowania spo-
sobu wedlug wynalazku. Temperatury sg podane
w stopniach Celsjusza.

Przyktad 1. a) 58,0 g (0,3 mola) kwasu tréj-
cyklo [4,3,1,1%°] undekano-3-karboksylowego w
350 ml §wiezo przedestylowanego chlorku tionylu
ogrzewa sie w ciggu 45 minut pod chtodnicg zwrot-
ng. Nadmiar reagenta oddestylowuje sie i otrzy-
mang pozostato§é zadaje sie 500 ml absolutnego
benzenu. Roztwér odparowuje do sucha i mpozo-
stato§é rozpuszcza w 200 ml absolutnego tetrahyd-
rofuranu. Otrzymany roztwoér surowego chlorku
kwascwego wkrapla sie do 500 ml nasyconego w
tempearaturze 0° wodnego roztworu amoniaku, przy
czym wytrgca sie amid. Po rozcienczeniu 1000 ml
wody wytrgcony produkt odsgcza sie, pozostatosé
na filtrze przemywa trzykrotnie, za kazdym razem
200 ml zimnej wody i rozpuszcza w chlorku me-
tylenu. Roztwo6r suszy sie nad siarczanem magne-
zu, odparowuje i pozostato$é przekrystalizowuje
z mieszaniny cykloheksanu i benzenu. Otrzymuje
sie amid kwasu tréjcyklo [4,3,1,1%f] undekano-3-
-zarboksylowegc, o temperaturze topnienia 166—
168°.

b) 50,0 g (0,26 mola) otrzymanego sposobem opi-
sanym pod a) amidu, dodaje sie w temperaturze
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5° do mieszaniny 62 .8 wodorotlenku sodowego,
520 ml] destylowanej wody i 49,5 g (0,31 mola) bro-
mu, przy czym temperatura podnosi sig do 10°.
Z6ita mileczng emulsje miesza sie najpierw 10 mi-
nut w temperaturze 5°, a mnastepnie 1 godzine w
temperaturze 80°. Po oziebieniu mieszanine - reak-
cyjng wlewa sie¢ do 500 ml zimmej wody, odsacza
wytracony z6lty osad, przemywa trzykrotnie, za
kazdym razem 100 ml zimnej wody i rozpuszcza
w 500 ml chlorku metylenu. Otrzymany roztwér
przemywa sie 200 ml 2n kwasu solnego d wodag,
suszy nad siarczanem magnezu i odparowuje. Po
przekrystalizowaniu pozostaloSci z. etanolu otrzy-
muje sie izocyjanian tréjcyklo [4,3,1,1°*] undec-3-
-ylu, o temperaturze topnienia 144—146°,

c) 29,0 g (0,152 mola) otrzymanego sposobem opi-
sanym pod 'b) izocyjanianu ogrzewa sie w 400 ml
2n kwasu solnego i 200 ml diaksanu 3 godziny pod
chlodnica zwrotng, Nastepnie dioksan oddestylo-
wuje sig, pozostala kwasng, wodng faze przemywa
sie najpierw eterem, a nastepnie w obecnosci 5004m1
Swiezego eteru alkalizuje sie stezonym Iuglem S0~
dowym i ekstrahuje dwukrotnie eterem, za kazdym
razem 500 ml eteru. Wyciggi eterowe alkalicznej
fazy laczy sie razem, suszy mad siarczanem sodo-
wym i.odparowuje. Pozostalo§é sublimuje sie przy
0,01 mm Hg w temperaturze 110°. Otrzymuje sie

. tréjeyklo [4,3,1,1%°] undekano-3-amine, o tempera-

turze topnienia 191—193°, pK w metoksyetanolu
9,55.

d) 16,5 tréjeyklo [4,3,1,1%%] undekano-3-aminy
rozpuszcza sie 'w 100 ml absolutnego toluenu i za-
daje 20 g izocyjanianu p-tolilosulfonylu. Po pew-
nym czasie produkt reakcji krystalizuje. Miesza-
nine reakcyjng zadaje sie eterem naftowym, pro-
dukit reakcji odsgcza sie i przemywa eterem mafto-
wym. Po przekrystalizowamniu z metanolu czysty
N-/p-tolilosulfonylo/-N’-/ tréjcyklo [4,3,1,1%°] un-
dec-3-ylo/-mocznik ‘topnieje w temperaturze 174—
176°.

e) 3,6 g N-/p-tolilosulfonylo/-N’-/ tréjcyklo [4,3,
1,1%*] undec-3-ylo/-mocznika rozpuszcza sie w 25
ml acetonu i zadaje 0,8 g dwuetyloaminy. Natych-
miast krystalizuje pozgdana s61 dwuetyloaminowa
N-/p-tolilosulfonylo/-N’-/tr6jcyklo [4,3,1,138] undec-
-3-ylp/-mocznika, ktérg odsacza sie i suszy w proz-

ni. 861 topnieje w temperaturze 124—125°.

Przyktad II. Anmnalogicznie do przykladu I
punkt d) otrzymuje si¢ z 16,5 g tréjcyklo [4,3,1,1%°]
undekano-3-aminy i 21,8 g izocyjanianu p-chloro-
fenylosulfonylu N-p-chlorofenylosulfonylo-N’-/tréj-
cyklo [4,3,1,1%%] undec-3-ylo/-mocznik, o tempera-
turze topnienia 154—155°.

Przyktad III. Analogicznie jak w przykla-
dzie I pod d) otrzymuje sie z 16,5 g trojcyklo [4,3,
1,1%*] undekano-3-aminy i 20,1 g izocyjanianu p-
-fluorofenylosulfonylu N-/p-fluorofenylosulfonylo/
N’-/tréjcyklo [4,3,1,138] 'undec-3-ylo/-mocznik o
temperaturzé topnienia 164,5—166°.

Przyktad IV. Z 165 g trojeyklo [4,3,1,18.8]
undekano-3-aminy i 18,3 g izocyjanianu fenylosul-
fonylu otrzymuje analogicznie jak w przykladzie
I pod d/N-fenylosulfonylo-N’-/tréjcyklo [4,3,1,1 28]
undec-3-ylo/-mocznik, o0 temperaturze topnienia
164—166°. '
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Przyklad V. Do 243 g N-/p-tolilosulfonylo/-
etylouretanu (tempera’tunra bopnienia 82-—83°) roz-
puszczonego 'w 600 ml dioksanu, dodaje sie 16,5 g
tréjeyklo [4,3,1,1%8] undekano-3-aminy w 200 ml
dioksanu, przy czym powstaje gesta, krystaliczna
breja. Nastepnie mieszaning reakcyjng ogrzewa sie

. do wrzenia, przy czym oddestylowuje uwolniony

alkohol i krystaliczna breja powoli stopniowo prze-
chodzi do roztworu. Po okoto 3 godzinach zateza
sie roztwér w prézni. Pozostalo§é przekrystalizo-
wuje sie z metanolu. Otrzymany czysty N-/p-toli-
losulfonylo/-N’-/tréjeyklo [4,3,1,138] undec-3=ylo/-
-mocznik 'topnieje w temperaturze 174—176° { jest
identyczny z produktem otfrzymanym w rprzykla-
dzie I pod d).

Przyklad VI. 24,95 g N-/p-chlorofenylosul-
fonylo/-metylouretanu w 500 ml dioksanu zadaje
sie 16,5 g tréjcyklo [4,3,1,13] undekano-3-aminy
w 200 ml dioksanu i ogrzewa do 'wrzenia, az do
przej§cia tworzgcej sie soli do roztworu, przy czym
oddestylowuje sie stale metanol. Nastepnie mie-
szaning reakcyjng odparowuje sie do suchosci i po-
zostatosé przekrystalizowuje z metanolu. N-/p-
-chlorofenylosulfonylo/-N’-tr6jcyklo [4,3,1,138] un-
dec-3-ylo/-mocznik jjest identyczny z produktem
otrzymanym z przykiadu II i topnieje w tempera-
turze 154—155°.

Przyktad VII. Amalogicznie jak w przykila-
dzie VI z 24,5 g N-/p-metoksyfenylosulfonylo/-me-
tylo-uretanu i 16,5 g tréjcyklo [4,3,1,188]Jundekano-
-3-aminy otrzymuje si¢ N-/p-metoksyfenylosulfo-
nylo/-N’-/tr6jcyklo [4,3,1,1 3,8] unidec-3- yl-o/-moczmlk
o temperaturze topnienia 166—167,5°

Przyktad VIII. a) Do 21,4 g p-tolilosulfony-

- lomocznika w 500 ml dioksanu dodaje sie 16,5 g

tréjeyklo [4,3,1,13%8] undekano-3-aminy w 200 ml
dioksanu i mieszanine mieszajgc ogrzewa sie do
wrzenia, przy czym zachodzi odszczepianie amo-
niaku i poczgtkowo wytracona s6l przechodzi do
roztworu. Po zakonczeniu wydzielania sie¢ amonia-

ku, roztwér zateza sie 'w pré6zni. Pozostalosé prze-.

krystalizowuje sie z metanolu i otrzymuje czysty
N-/p-tolilosulfonylo/-N’-/tréjeyklo [4,3,1,138] undec-
-3-ylo/-mocznik, identyczny z otrzymanym W przy-
kladzie I pod d) i w przykladzie V.

b) Analogicznie’ jak pod a) z 23,45 g p-chlorofe-
nylosulfonylomocznika i 16,5 g tréjeyklo [4,3,1,138]
undekano-3-aminy otrzymuje sie N-/p-chlorofeny-
losulfonylo/-N’-/tréjcyklo [4,3,1,138] undec-3-ylo/-

* -mocznik, o temperaturze topnienia 154—155°, iden-

tyczny z produktem otrzymanym w przyktadzie II.
Przyktad IX. 21,5 g p-aminofenylosulfony-
lomocznika rozpuszcza sie 'w 400 ml dioksanu i do-

- daje do 16,5 g tréjeyklo [4,3,1,138] undekano-3-ami-

ny w 400 ml dioksanu. Powstajgca s6l wytrgca sie

natychmiast w postaei krystalicznej. Mieszanine °

reakcyjng miesza sie energicznie i ogrzewa do

wrzenia, przy czym wydziela si¢ amoniak i kry-

staliczny osad stopniowo przechodzi do roztworu.
Po zakonczonym wydme’larmu sie amoniaku roztwor
zateza sie.

Pozostato§é rozpuszcza sie ma zimno w 100 ml
acetonu, niewielkg ilo§é nierozpuszczalnych sub-
stancji usuwa sie przez przesgczenie i wilewa do
200 ml 2n lugu sodowego. Po oddestylowaniu
acetonu powstajgcg sél sodozva odcigga sie. Na-
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stepnie s61 sodowg rozpuszcza sie w 200 ml 50%
alkoholu i mieszajgc wlewa sie do 50 ml lodowa-
tego kwasu octowego. Po przesgczeniu i wysusze-
niu otrzymuje sie N-/p-aminofenylosulfonylo/-N’-
-/tréjeyklo [4,3,1,13:8] undec-3-ylo/-mocznik, ktory
rozklada sie ogrzewany do temperatury 173°,

Przyktad X. Analogicznie jak w przykladzie
VIII pod a) otrzymuje sie z 24,2 g /p-acetylofeny-
losulfonylo/-mocznika i 16,5 g trdjcyklo [4,3,1,138]
undekano-3-aminy czysty N-/p-acetylofenylosulfo-
nylo/-N’-/trojcyklo [4,3,1,138] undec-3-ylo/-mocz-
nik, © temperaturze topnienia 153—156° z meta-
nolu.

Analogicznie réwniez jak w przykiladzie VIII
pod a) otrzymuje sie stosujgc 23,45 g N-/m-chloro-
fenylosulfonylo/-mocznika/ 0 temperaturze topnie-
nia 170 —172° /N-/m-chlorofenylosulfonylo/-N’-/
trojeyklo [4,3,1,138] undec-3-ylo/-mocznik, o tem-
peraturze 4{opnienia 169—169,5°. Stosujgc 23,45 g
N-/o-chlorofenylosulfonylo/-mocznika /o tempera-
turze topnienia 169—170°/ otrzymuje sie N-/o-chlo-
rofenylosulfonylo/-N’-trojcyklo [4,3,1,13.8] undec-3-
-ylo/-mocznik, 0 temperaturze topnienia 164—167°.

Stosujgc 24,4 g N-/p-etoksyfenylosulfonylo/-mocz-
nika /o temperaturze topnienia 197—199°/ otrzy-
muje sie N-/p-etoksyfenylosulfonylo/-N’-/tréjcyklo
[4,3,1,138] undec-3-ylo/-mocznik, o temperaturze
topnienia 161—162°,

i stosujgc 24,6 g N-/p-metylotiofenylosulfonylo/-
-mocznika /o temperaturze topnienia 180—181°/
otrzymuje sie N-/p-metylo-tiofenylosulfonylo/-N’-
-/trojeyklo [4,3,1,13:8] undec-3-ylo/-mocznik, o tem-
peraturze topnienia 172—174°.

Przyktad XI. 23,4 g chlorku kwasu p-toli-
losulfonylokarbaminowego dodaje sie do 16,56 g
trojeyklo [4,3,1,138] undekano-3-aminy w 100 ml
absolutnego toluenu, dodajgc 9 g pirydyny i 1/2
godziny ogrzewa pod chlodnicg zwrotng. Nastep-
nie zateza sie w proézni. Pozostalg krystaliczng
breje przemywa sie dwukrotnie, za kazdym razem
25 ml 2n kwasu solnego. Po przekrystalizowaniu
z metanolu czysty N-/p-tolilosulfonylo/-N’-/tréj-
cyklo [4,3,1,138] undec-3-ylo/-mocznik topnieje w
temperaturze 174—176°.

Przyktad XII. a) Do 16,5 g tréjcyklo [4,3,
1,138] undekano-3-aminy rozpuszczonej w 60 ml
absolutnego toluenu dodaje sie 22,8 g izocyjanianu
p-nitrofenylosulfonylu w 60 ml absolutnego tolu-
enu i 2 godziny ogrzewa do wrzenia pod chlodnicg
zwrotng. Po zatezeniu do potowy objetosci i ozie-
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8
bieniu otrzymany N-/p-nitrofenylosulfonylo/-N’-/
trojeyklo [4,3,1,13.8] undec-3-ylo/-mocznik odsgcza
sie /temperatura ‘topnienia 156°/ i jak pod b) opi-
sano — bezposrednio dalej przerabia.

b) 39,4 g wyzej otrzymanego zwigzku nitro roz-
puszcza sie w 300 ml dwumetyloformamidu i w
obecnos$ci 20 g niklu Raney’a uwodarnia sie pod
normalnym ci$nieniem az do zakonczenia pobie-
rania wodoru. Nastepnie katalizator odsgcza sie
i roztwor zateza. Przez przekrystalizowanie z me-
tanolu otrzymuje sie czysty N-/p-aminofenylosul-
fonylo/-N’-trojcyklo [4,3,1,138] undec-3-ylo/-mocz-
nik, identyczny z produktem otrzymanym w przy-
kladzie IX.

Zastrzezenie patentowe

Sposéb wytwarzania nowych N’-podstawionych
N-arylosulfonylomocznik6w o0 wzorze ogdélnym 1,
w ktérym R, oznacza reszte trojcyklo [4,3,1,13:8]
undec-3-ylowg, a R, oznacza wodoér, chlorowiec,
nizszg reszte alkilowa, alkenylowa lub alkoksylo-
wg, kazda 0 najwyzej 3 atomach wegla, grupe me-
tylotio, acetylowg lub aminows, znamienny tym,
ze trojeyklo [4,3,1,138] undekano-3-amine wprowa-
dza sie w reakcje z izocyjanianiem arylosulfonylu,
0 wzorze 0golnym 2, w ktéorym R’, odpowiada defi-
nicji dla R, podanej przy omawianiu wzoru 1,
z wyjatkiem grupy aminowe]j albo o0znacza grupe
nitrowg, lub ze zdolng do reakcji, funkcjonalng
pochodng kwasu N-arylosulfonylokarbaminowego
0 wzorze ogélnym 3, w ktérym R”, ma znaczenie
rodane wyzej dla Ry lub oznacza grupe mnitrows,
nizsza grupe alkanoiloaminowg lub grupe alko-
ksykarbonyloaminowg, ewentualnie w obecnosci
ércdka kondensujgcego i ewentualnie mnajpierw
otrzymany produkt reakeji, zawierajgcy nizsza
grupe alkanoiloaminowsg lub alkoksykarbonylcami-
nowa jako R”, hydrolizuje sie czg$ciowo do odpo-
wiedniego zwigzku o wzorze ogdélnym 1, z grupg
aminowg jako R, lub ewentualnie produkt reakeji,
zawierajacy grupe nitrowa jako R’, ewentualnie
R”, redukuje sie do odpowiedniego zwigzzu z gru-
pa amincwa jako R, i (albo) w razie potrzeby naj-
pierw otrzymang N-arylosulfonylo-N’-/trojcyklo
[4,3,1,138] undec-3-ylo/-guanidyne hydrolizuje sie
czesciowo do cdpowiedniego mcceznilka i ewentual-
nie otrzymany zwigzelt o wzorze ogbélnym 1 prze-
prowadza sie w s6l z nieorganiczng iub organiczng
zasada.
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