Monatshefte fur Chemie 100, 2122—2124 (1969)

Arylsulfonylureido- und Arylsulfonylamidoaeyl-derivate
von Oxy- und Oxo-cyeloalkanen als potentielle Antidiabetica

1. Vorldufige Mitt.: ¢is-2-Tosylureido-cyclochexanol *
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In den Sulfonylharnstoffen der allgemeinen Formel
Ar—80,—NH-—CO—NHR (R = Alkyl oder Cycloalkyl)

wurde eine wichtige Substanzklasse mit hypoglykdmischer Wirksamkeit
gefunden. Der Ersatz eines H-Atomes in R durch eine Hydroxylgruppe
soll zum Verlust der blutzuckersenkenden Wirkung fiihren!. 2. Es konnte
hingegen festgestellt werden, daB in cycloaliphatischen Resten eine
Hydroxylgruppe in geeigneter sterischer Anordnung zur Aminogruppe
keine Beeintrichtigung der Aktivitdt bewirkt.

Als erster Vertreter solcher hydroxylierter Tosylharnstoffe wurde
das cis-2-Tosylureido-cyclohexanol (IT) dargestellt. -

trans-2-Jodeyclohexylisocyanat® wurde mit Tosylamid-Na zum 2-
Tosylamino-cis-cyclohexanof[dloxazolin (I) umgesetzt, das auch aus

* Der Inhalt dieser und der folgenden Mitteilungen ist teilweise Gegen-
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cts-2-Aminocyclohexanol (III) und Tosyliminodithiokohlensduremethyl-
ester? dargestellt wurde. Die NMR-Spektren sprechen eher fiir die an-
gegebene Struktur I als fiir eine N—H-tautomere Struktur mit Exolage

der Doppelbindung.
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Alkalische Hydrolyse von I fithrte zu II. Als Beweis fiir die cis-
Konfiguration von IT kann, neben den NMR-Spektren, die neue Abbau-
reaktion mit Essiganhydrid/Pyridin, die zu Acetyltosylamid, COs und
N,O-Diacetyl-cis-2-aminocyclohexanol (IV) fithrte, genannt werden.
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Wihrend die Reaktion von III mit Tosylithylurethan in glatter
Beaktion II lieferte, wurde mit Tosylisocyanat neben IT auch das Bis-
derivat (V) gebildet. Bei Einsatz von 2 Aquivalenten Tosylisocyanat
wurde ausschlieBlich V erhalten, welches bei Behandlung mit III in II
itberging.

Weiters wurde III mittels Chlorameisenséureéthylester in das cis-2-
Carbithoxyaminocyelohexanol (VI) iibergefithrt, das mit Tosylamid-Na
ebenfalls zu IT reagierte.
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