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[54) Zpiisob vyroby 2- alkoxykarbonylammo 5(6)- fenylsulfonyloxy-

benzimidazold

P

Vynélez se tykéd zpiisobu vfrroby 2- alkoxy-,

karbonylamino-5(6]- fenylsulfonyloxybenz-
imidazoll, které maji anthelmintické Ggin-
Kky. '

2-alkoxykarbonylaminobenzimidazolylové
derivdty s alkylovymi zbytky, acylovymi.
zbytky, fenoxyskupinami a fenylthioskupina- ' :
mi v poloze 5(6) jsou jiZ jako anthelmintika .-

zndmy (P. Actor a dalsf, Nature 215, 321
.(1967); DOS 2029 637, DOS '2 164 690; DOS
2 363 348).

Pfedmétem vyndlezu jsou anthelminticky *:

udinné 2-alkoxykarbonylamino-5{8}-fenylsul-

fonyloxybenzimidazoly obecného vzorce 1, ..

RZ.
@—3050@: \\C._NH-COOR1
Ry w7 o
M (1)
\ némz

' R1 zhamené alkylov? zbytek s 1 a¥ 4 ato-
my uhliku,

Rz a R3 znamena]I dey nezév1sle na sobé
vodik, alkoxyskupinu s 1 a¥ 4 atomy uhliku,
halogen, trifluormethylovou skupinu, alkylo-
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-vou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo kya-

noskupinu.

Jako- alkylové zbytky v substituentech R1,
Rz a Rs pfichdzejl v dvahu: methyl, ethyl,
propyl, isopropyl, butyl, sek.butyl, terc.bu-
tyL."Jako alkoxyskupiny v substituentech R2
a Rs prichdzeji v dvahu: methoxyskupina,
ethoxyskupina,. propoxyskupina, isopropoxy-
skupina a butoxyskupina. Jako atomy halo-
genu v substituentech Rz a R3 pFichdzeji v
tvahu: fluor, chlor, brom a jod.

Zv1astg vyhodné jsou sloudeniny vzorce 1,

“v-némz znamend Ri methyl, ethyl, propyl ne-
“"bo butyl, Rz vodik nebo chlor @ R3 vodik,

chlor nebo trifluormethylovou skupinu.
- Pfedmétem vyndlezu je zplisob vyroby 2-
alkoxykarbonylamino-5(6)-fenylsulfonyl-
oxybenzimidazollt vzorce 1, v n&m¥Z Ry, R2 a
R3 ma]1 'shora uvedeny vyznam, ktery se
vyznaduje tim, Ze se.derivdt o-fenylendiminu

‘ obecného vzorce 2

' _RZ NH,

@5050 3
Ry~ . NHy
(27
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v némz "

Rz a R3 ma11 ste]n‘)’l vyznzi’m ]ako ve vzorci
1,
neché reagovat s esterem kyseliny blS alkyl—

nebo bis- ary1th1omethylenammomravenél Q- =n

becného vzorce 6,
) "R4§
C=N-—C—0Ry
-/ | '
Rs5S 0
v némiz
Ri1 mé vyznam uvedeny ve vzorci 1 a

R4 a Rs jsou bud stejné, nebo rozdilné a
znamenaji alkylovy zbytek s 1 aZ 4 atomy

uhliku,.alkylenovy zbytek.se -3-:a%.5 atomy.

uhliku, cyklohexylovy zbytek nebo popfipa-
d¥ substituovany fenylovy, pop¥ipad& benzy-

lovy zbytek obecnych vzorcl 7, pdp"i"ip&dé_
8 “ - .-+ cimreakénim schématem:

(2)+RO g-'N-

e

Za d&elem provdd&ni reakce podle vyné-
lezu se uvadi v reakci G¥elnd 1 mol derivdtu
o-fenylendiaminu vzorce 2 a 1 mol esteru
kyseliny bis-alkyl- nebo bis-arylthiomethy-
lenaminomravend&i vzorce 6 v inertnim roz-
poust&dle, jako je tetrahydrofuran, dioxan,

(6]

___+ s&o \ -NH-COOP
N
1) H

4
(X},IQ .

(7).

CH,=
(8

‘- pFidemZ znamené

. X nez4dvisle na sobg atom-halogenu, methy-
lovou skupinu'nebo nitroskupinu a
n &islo 0, 1 nebo 2,

. nebo v.n8mZ R4 a Rs mohou byt také spoje-

ny do kruhu, ktery. obsahuje 2 nebo 3 methy-
“’ienové skupmy
Reakéni prib&h 1ze znézornit nasledun-

SOZCI'
R
>

HNOz
S @ | NHZ

(14)

SRy

Rt S

' isopropylether nebo-chloreform pii szSené

teplot&, tdelnd p¥i teploté bodu varu. pouZl--
tého. rezpoustsdla. -
Postupem podle vynalezu lze také vyré-

'bét ester kyseliny bis- alkyl— nebo bis- -aryl-

thiomethylenaminomravendi teprve v reak-

........
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5
&ni nddobé z hydrocthridu;esteru'kyseliny

- iminfodithiouhli&ité priddnim esteru kyseli-~

ny chlormraven&i vzorce CICOOR1, kde Ri
m4 shora uvedeny vyznaimn. ’

V tomto p¥ipadé se musi pFidat &nidlo vA-

Zic kyselinu, kterym mfZe byt organick4 ne-

-bo anorganickd béze, jako je hydroxid sod-
ny, kysely uhliditan sodny'neho triethylamin.
Jako reakéni prostiedi:se:tiod{ poldrni a ne-
poldrni rozpouitddia, jako ethery, aceton, di-
oxan, voda, dimethylformamid, benzen nebo
cyklohexan, prigem? ‘teplota nemd vyhodng
presdhnout pres 20%¢, - - R

Estery kyseliny bis-alkyl- "nebd bis-éryl—

thiomethylenaminomravent! ize ziskat z od-

povidajicich estertt dithiominouhli&ité kyse-

liny reakci s estery kyseliny chlormraveng{

podle amerického patentového - spisu &

3 562 290.

Jako priklady esterd kyseliny bis-alkyl-
nebo bis-arylthiomethylenaminomravenéi
vzorce 6 Ize jednotlivé uvést: :

nethylester -~ - - - ...
bismethylthiomethylenamino-
mravenc! Kyseliny,

ethylester ... ... .- ...
bismethylthiomethylenamino-
‘mravendf Kyseliny,

propylester - ... . .
bismethylthiomethylenamino-
mravenéi kyseliny,

isopropylester - - SRR
bismethylthiomethylenamino-
mravend! kyseliny,

butylester .. .. . .. Sl BT o
bis-methylthiomethylenamino- E
mravendi kyseliny,
- sek.butylester -

bis-methylthiomethylenamino-
mraventi kyseliny,

methylester . - S
bis-butylthiomethylenamino-
mravendi kyseliny,

methylester

methylthiobutyithi‘ométhylenamino_— . e

mravendi kyseliny,

methylester ‘ , . ,‘,
allylthiocyklohexylthi’omethylenamino-
mravenc! kyseliny,

methylester SR
methylthiofenylthiomethylenamino-
mraven¢i kyseliny,

methylester T
methylthio- (3,4-dichlorbenzylthio )- -

methylenaminomraven¢i kyseliny
nebo-" - .- - - =

methylester methylthio-(2-ch10r-4-methy1-
thio)methylenaminomraven{ kyseliny.

Derivéty o-fenylendiaminu vzorce 2, kte-

_ ré ptichézeji v dvahu, jsou napfiklad nésle-

dujici slougeniny; = -~ -,

3,4-diaminofenylester
benzensulfonové kKyseliny - -

3,4-diaminofenylester
4-chiorbenzensulfonové kyseliny,” - - : .-

3,4-diaminofeny1éster.
3-chlorbenzensulfonové kyseliny,
3,4-diamihofényléster :
2-chlorbenzensulfonové kyseliny,

3,4—diamin0fé-ﬁ}}1ester
2,5-dichlorbenzensulfonové kyseliny, N
3,4-diamindfeﬁylester '
3,5-dichlorbenzensulfonové kyseliny,
3,4-dia‘minofenyléster
4-brombenzensulfonové kyseliny, - - - s

3,4-d1am’inofeﬁyles)ter
3—brqmbenzensu1fonové kyseliny, -

. 3,4-diaminofenylester

2-brombenzen$ulfonové.kys_eliny, NI
3,4-diaminofenylester .
4-methylbénzensulfonové kyseliny, -

3,4-diaminofenylester _ AR
3-methylbenzensulfonové kyseliny,

3,4-diaminofenylestef, . - .
2-methylbenzensu1fonové kyseliny,

3,4-diaminofenylester : L
4-terc.butylbenzensulfonové kyseliny,

3,4-diaminofenylester
2,4-dimethylbenzensulfonové kyseliny, - - A
3,4-diaminofenylester =~
2-chlor-4-methylbenzensulfonové kyseliny,
3,4-diaminofenylester ot o
2-chlor-6-methylbenzensulfonové Kyseliny, .

3,4-diaminofenylester - .
3-chlor-4-methylbenZensulfonové-_-kyseliny,. :

3,4-dlaminofenylester
3-chlor-S-methylbenzensulfonové_ -kyseliny, .

3,4-diaminofenylester =~ IR
4-chlor-2-methylbenzensulfonové kyseliny,



3,4- diammofeny}ester

4-chlor-3- methylbenzensulfonove kyseliny, o

3,4- diaminofenylester :
4-chlor-3 5—dlmethy1benzensulfonové
kysellny, .

3 4-diaminofenylester :
3- trifluormethylbenzensultonové
kyseliny,

3,4- dlaminofenylester :
4- methoxybénzensulfonové kyseliny,

3,4-diaminofenylester - o
3- methoxybenzensulfonové kyseliny,

3, 4-diaminofenylester :
2- methoxybenzensulfonové kysellny,

3,4- dlammofenylester
4-propoxybenzensulfonoveé kysellny,

3,4-diaminofenylester
4-isopropox‘ybenzens’ulfonové kyseliny,

34 diaminotenylester - B
4- butoxybenzensulfonové kysehny, :

3,4- dlaminofenylesfer
4-isobutoxybenzensulfonové kysehny

Podle vynédlezu sé ziskajl nésl_edujici' vy-

hodné slouceniny:

Z-methoxykarbonyl’-S'[S )
-fenylsulfonyloxybenzimidazol, .
2-methoxykarbonyl- 5[6] ’

-(4- chlorfenylsulfonyloxy]
benzimidazol,

2-methoxykarbonyl:5 [é]
-(3- chlorfenylsulfonyldxy]
benmmldazol ‘

2-methoxykarbonyl-5(6)-

-(2-chlorfertylsulfonyloxy)-+ =t

benzumdazol

2- methoxykarbonyl 5[6] SRR
-(2,5- diCthI’anylSulfOnyloxy]_
benz1m1dazol »

2- methoxykarbonyl 5[6] o
-(3,5- d1chlorf.enylsu1fonyloxy]-~" R
benzimidazol, = - o

2- methoxykarbonyl -5(8)-
-{4-bromifenylsulfonyloxy)-
benzimidazol,

2-methoxykarbonyl-5(8)~
-(3- brornfenylsulfonyloxy ]
benz1midazol e

2-.methoxykarbony1-5 (6)-
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8
-{2- bromfenylsulfonyloXy )
benzimldaml :

2- methoxykarbonyl 5(6)-
-(4- methylfenylsulfonyloxy]~
benz1mldazol '

2= methoxykarbonyl 5(6)
-(3- methylfenylsulfonyloxy]
bvnzlmidazol .

2- methoxykarbonyl 5[6]
-(2 -methylfenylsulfonyloxy]
benzimidazol

2+ methoxykarbonyl 5[6]
-{4-terc. butylfenylsulfonﬂoxy]
benzimidazol,

z-methoxykarbonyllS (6)-
-(2-chlor-4-methylfenylsulfonyloxy)-
benzimidazol,

2-methoxykarbonyl-5(6]-
-(2-chlor-6- methylfenylsulfonyloxy]
benzimidazol, v

2-methoxykarbonyl-5(6)-
-(3-chlor-4- methylfenylsultonylc)xy]
benzimldazol '

2-methoxykarbonyl-5(6)-

-(3-chlor-6- methylfenylsulfonyloxy) o

benzimidazol,

2- methoxykarbonyl -5(6)-

-(4-chlor-2- methylfenylgulfonyloxy] I

benzimidazol,
2-methoxykarbonyl-5(6)-

-(4-chlor-3- methylfenylsultanyloxy]
benzxmidazol

2-methoxykarbonyl-5(6)-

-(4-chlor-3,5- dlmethylfenylsulfonyloxy]

benzxmidazol

2-methoxykarbonyl-5(6)-
-(3- trifIuormethylfenylsulfonyloxy]
benzimidazol,

2-methoxykarbonyl-5(6}-
-(4- methoxyfenylsulfonyloxy )-
benzimidazol,

2-methoxykarbonyl-5(8)-
-(3- methoxyfenylsulfonyloxy]
benzimidazol,

2-methoxykarbonyl-5(6}- -
-{ 2-methoxyfenylsulfonyloxy }-
benzimidazol, = -

2-methoxykarbonyl-5(68)-
-(4- propoxyfenylsulfonyloxy]
benzimidazol,
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2-methoxykarbonyl-5(6)- -,
- (4-isopropoxyfenylsulfonyloxy)- -.
benzimidazol, - .

Ty

2:1 éthoxy“karbonyl-S[Gl- =
:(4-butoxyfenylsulfonyloxy)-.

benzimidazol,

2-methoxykarbonyl-5(6)- .
-{ 4-isobutyloxyfenylsulfonyloxy]- -
benzimidazol, :

2-ethoxykarbonylamino-5(6]-
-fenylsulfonyloxybenzimidazol,

' 2-propoxykarbonylamino-5(6])-
-fenylsulfonyloxybenzimidazol,

2-isopropoxykarbonylamino-5(6)-
-fenylsulfonyloxybenzimidazol,

2-butoxykarbonylamino-5(6)-
-fenylsulfonyloxybenzimidazol,_ .

z-isobutokykarbonylamiho—S[6]- R
-fenylsulfonyloxybenzimidazol,

2-terc.butoxykarbonylamino—S [6)-
-fenylsulfonyloxybenzimidazol.

Deriv4t o-fenylendiaminu vzorce 2, ktery
slouZi jako vychozi ldtka, se zisk4 redukoci
odpovidajictho aminonitroderivatu vzorce 12,
v némZ Rz a Rs majf stejny vyznam jako ve
vzorci 1. Redukce se miZe provadst napii-
klad hydrogenac! v p¥tomnosti Raneyova
niklu a rozpouit¥dla, jako methanolu nebo
dimethylformamidu, pfi teplotdch mezi 20
a 60 °C nebo pfisobenim reduké&nich ¢inide],
jako dithioni¢itanu sodného.

Aminonitroderivaty vzorce 12 se ziskéva-
ji tim, Ze se chlorid kyseliny benzensulfono-
vé vzorce 13, v n&m? Rs a R3 maji stejny vy-
znam jako ve vzorci 1, nechaji reagovat s 3-
-nitro-4-aminofenolem vzorce 14, v inertnim
rozpoustédie a v p¥itomnosti béze, jako tri-
ethylaminu.

2-Alkoxykarbonylamino-5 (6 J-fenylsulfo-
nyloxybenzimidazoly podle vynélezu jsou
cennd chemoterapeutika a hodi se k potirdni
parazitdrnich chorob u lidf & zvifat.

Uinné l4tky podle vynélezu jsou zvlast
G&inné proti velkému podtu helminthd, jako
je napftikad: '

vlasovka (Haemonchus),
vlasovka (Trichlostrongylus),
vlasovka (Ostertagia),

h&d& (Strongyloides),
vlasovka (Cooperia},
zubovka (Chabertia),
zubovka (Oesophagostonum ),
vlasovka (Hyostrongylus),
méchovec (Ancylostoma ],
Skrkavka (Askaris) a

roup (Heterakis].

10

Zv14st& vyraznd je Gdinnost sloudenin podle
vynalezu proti.hdd&ti napadajicimu Zaludeg-
ni a stfevni trakt, a to predevsim preZvykav-
cll. Napadeni zviFat tdmito parazity vede k
velkym hospoda¥skym . $koddm, v disledku
¢ehoZ maji G&inné latky pouZiti zejména ve
zvérolékarstvi. . .. . . o

Utinné latky vzorce 1 se podle povahy na-

padeni.aplikuji v ddvkach mezi 0,5 a 50 mg
na 1 kg t&lesné hmotnosti po dobi 1 a¥ 14
dni. -
K oralni aplikaci pfichézejf v’ dvahu tab-
lety, drazé, kapsle, prasky, granuldty nebo
pasty, které obsahuji ufinné latky . spolu s
obvyklymi pomocnymi ldtkami a nosnymi
latkami, jako je Skrob, pragkova- celuldza,
mastek, stearan hofe&naty, cukr, Zelatina,
uhligitan vdpenaty, jemns disperzni Kyselina
kfemigitd, karbonylmethylcelulé6za nebo po-.
dobné latky. . .. -. . -

-Pro parenterdlni aplikaci pFichdzeji v -
vahu roztoky, napfiklad olejovité roztoky,
které se pripravuji za pouZiti sezamového o-
leje, ricinového oleje nebo syntetickych tri-

- glyceridfi, popfipads za p¥idavku tokoferolu

jakoZto antioxidang G&inné l4tky nebo/a za
pouZiti povrchov& aktivnich latek, jako jsou
estery sorbitanu s mastnymi Kyselinami.
Vedle toho piichézeji v dvahu vodné suspen-
ze, které se pripravuji za pouZiti ethoxylo-
vanych esterd sorbitanu s mastnymi kyseli-
nami; popfipad& za pridavku zahu8tovadel,
jako je polyethylenglykol nebo karboxyme-
thylceluléza.

Koncentrace t&imm§ch latek podle vyn§-
lezu v pfFipravcich pFipravenych z t&chto
latek se pohybuji ti&elns pro potfeby veteri--
narnich 1é¢iv mezi 2 a 20 hmotnostnimi %.

- Pro udely huménnich 16&iv se koncentrace

tcinnych latek pohybuje mezi 20 a 80 hmot-
nostnimi %.

Za tdelem zjistdni d&inku sloudenin podle’
vynélezu se provadsji chemoterapeutické po-
kusy ma jehilatech o hmotnosti asi 30 kg,
kterym byly za tidelem infekce experimen-
tdlngé aplikovény larvy vlasovky slezové
(Haemonchus contortus), popf¥ipadé vlasov-
ky kozi (Trichostrongylus colubriformis). Po-
kusnd zvifata byla udrZovdna v boxech, kte-
ré byly denn& diikladn& &istény. Po uplynu-
ti prepatendni doby (&as mezi infekci a po-
hlavni dospé&losti parazitii s podinajicim se
vylu€ovanim vajigek nebo larev) byl modifi-
kovanym McMasterovym postupem - podle
Wetzela (Tierdrtzliche Umschau, 6, 209—210
(1951)) urdovén podet vajitek na 1 g vykalu.
Bezprostfedn& potom bylo provedeno oZet-
Fenf ovel (obecnd 4 a¥ 8 zviFat na 1 G&innou
latku, nejméng viak 2 zvirata). Zviratim by-
ly aplikovény ddvky sloudenin podle vynéle-
zu ve formé& suspenze, a to vidy v 10 ml 1%
suspenze tylézy. Vidy 7., 14. a 28. den po
oSetFeni byl zmovu shora uvedenym zpfliso-
bem zjiStovdn podet vajiek na 1 g vykalu a
bylo vypoéteno procentudlni sniZeni ve srov-
néni s vychozi hodnotou pfed oet¥enim.

Slouéeniny podle vynélezu jsou nejen’ vy-
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tetnd G&inné pii or4ln{ aplikaci, nybrZ jsou
aginné také pri parenterdlni aplikaci v div-
kéch aZ do 2 mg/kg. Tim.zdaleka prevy3uji

srovnatelné derivaty benzimidazolu, zejmeé-
na viechny zndmé 5(6]- substltuovane 2-benz-

imidazolkarbamaéty.

Postup pripravy sloudenin podle vynélezu
je bliZe objasn&n v nésledujicich p¥ikladech.
Teploty jsou uvddény ve stupnich Celsia.

Priklad 1

17,9 g methylesteru kysehny bis-methyl-
thlomethylenammomnavenm se prida’ k 26,4 g

3,4-diaminofenylestéru benzensulfonové ky-
seliny ve 200 ml tetrahydrofuranu a smés se
zah¥ivd 4 hodiny k varu pod zpé&tnym chla-

ditem. Reak&ni sm&s se nechd vychladnout
a potom se vyloueny 2-methoxykarbonyl-
amino-5(6)-fenylsulfonyloxybenzimidazol od-
filtruje a produkt se &isti prekrystalovanim
ze smési ledové kyseliny octové a methano-
lu. VytéZek 12 g. Bod rozkladu 242°C.

3,4- Dlammofenylester kyseliny benzensul-

fonove se pripravuje tim, Ze se 17,5 g 3-nit-

ro-4-aminofenylesteru benzensulfonove ‘ky-
seliny hydrogénuje ve 200 ml dimethylform-
amidu za pouZiti specidlniho niklového ka-
talyzatoru (tzv. trubkového katalyzatoru),
pFi teplot& mistnosti za pouZiti pfetlaku vo-
diku 5 MPa: Potom se katalyzétor odfiltru-
je a rozpouitédlo se ‘odstrani ve vakuu. Zby-
tkem je 3,4-diaminofenylester bénzensulfono-

vé kysehny a pouzivd se k cyklizam primo'

bez dal$iho ¢isténi.

Za ttelem p¥ipravy 3-nitro-4- ammofenyl-
estéru- benzensulfonové . kyseliny ‘se -sinisf
15,4 g-3-nitro-4-aminofenolu ve 100 ml ace-
tonit s 14 ml triethylaminu a za michédni se
pFi vnit¥ni-teploté nepr¥esahujici 20° piikape
na ledové lazni 17,6 g chloridu benzensulfo-
nové kyséliny, ktery je rozpustén v'30 ml a-

cetonu. Smés se michd je¥td 3 hodiny pii

teplot§ mistnosti, triethylaminhydrochlorid
se odfiltruje a filtrét se odpaff k' suchu. Ny-
ni se zbytek rozmiichd s 50 ml methanolu a
produkt se odmtruje Po promyti methano-

lem a vysudeni se ziskd 18,2 g 3-nitro-4-ami--

nofenylesteru benzensulfonové kysehny 0
teplotd tém 140"°C. '

P¥iklad 2

K ochlazenému roztoku 19,7 g hydrochlo-
ridu methylesteru kyseliny iminodithiouhli-

12

gité a 12,5 g methylesteru” kyseliny chlors
mravendi v 50 ml vody se ‘p¥ikape- 10% roz-
tok hydroxidu sodného, piifem? teplota ne-
mé presahnout 10°C. Jakmile se hodnota pH
upravi na 7,5, pFidd se 26,4 g 3,4-diaminofe-
nylesteru benzensulfonové kyseliny v'50 ml
ledové kyseliny octové a sm&s se zahfiv4-2
hodiny za michéni k varu pod zp&tnym chla-
ditem. Reakéni smés se nechd vychladnout
a vznikly 2-methoxykarbonylamino-5(8])-fe-
nylsulfonyloxybenzmndazol se odfiltruje.
Ziskany produkt je ve svych vlastnostech
shodny s produktem popsanym v piikladu 1.

Analogickym zplsobem' se -zd pouZiti p¥i-
sludn& modifikovanych vychozich l4tek zis-
kaji nédsledujici slouceniny:

 3) pfes 3-nitro-4-aminofenylester

3- trlfluormethylbenzensulfonové
kyseliny - - -
{b.t. 131°C) a

3,4-diaminofenylester 3-trifluor-
methylbenzensulfonove kysellny

se zisk4 2- mefhoxykarbonylamino- e
-5(6)-(3- trlfluormethylfenylsul-

fonyloxy }benzimidazol Y

o bodu ténf 215°C (rozklad);

4} pfes 3-nitro-4-amisiofenylester

' 3trlfluormethylbezensulfonové
- Kyseliny =

© (b. t.131°C) a

' 3;4-diaminofenylester-3-trifiuor-
methylbenzensulfonové kyseliny

se zlské 2-isopropoxykarbonylami-
no-5(6)-(3-trifluormethylfenyl-
sulfonyloxy)benzimidazol

‘o bodu ténf 205°C (rozklad];

5) pfes 3-nitro-4-aminofenylester
3-trifluormethylbenzensul-
fonové kyseliny
{b.t. 131°C) a

3,4-diaminofenyleste'r ‘3-trifluor-
methylbenzensulfonové kyseliny ]

se zisk4 2-isobutoxykarbonyl-
amino-5(6)-(3-trifluormethyl-
fenylsulfonyloxy)benzimidazol"
o bodu tdn{ 243 °C (rozklad).
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Zplisob vyroby 2-alkoxykarbonylamino-5-
(6)-fenylsulfonyloxybenzimidazold obecného
vzorce 1,

N
@—SO'O'@ Ne=NH-COOR;

Hoo (1)

v némZ

R1 znamend alkylovy zbytek s 1 aZ 4 ato-
my uhliky,

Rz a R3 znamenajf nezéwsle na sobé vo-
dik, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, ha-
logen, trifluormethylovou skupinu, alkylovou
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo kyano-
skupinu, vyznadujici se tim; Ze se derivét o-
-fenylendiaminu obecného vzorce 2

NH,

@—S% 1O
NHy.

(27

v n&m#

Rz a R3 maj! stejny vyznam jako ve vzorci
1, neché reagovat s esterem bis-alkyl- nebo
bis-arylthiomethylenaminomraven¢{
ny obecného vzorce 6,

kyseli-

14
R4S
C=N—C—O0R1
/
RsS 0

(6)

v ném¥

Ri1 mé vyznam uveden;‘r pro vzorec 1,

R4 a Rs5 jsou bud stejné, nebo rozdllné a
znamenaji alkylovy zbytek s 1 aZ 4 atomy uh-
liku, alkenylovy zbytek se 3 aZ 5 atomy uh-
liku, cyklohexylovy zbytek nebo popfFipads
substituovany ifenylovy, popfipad® benzylo-
vy zbytek obecnych vzorcl 7, popfipads 8

(XD
(7)

(8)

" pFidemZ znamenéd

- X nezdvisle na sob& atom halogenu, me-
thylovou skupinu nebo nitroskupinu a

n C¢islo 0, 1 nebo 2, nebo R4 a Rs
mohou byt také spojeny do kruhu, ktery ob-
sahuje 2 nebo 3 methylenové skupiny. '

Severografis, n. p., zAvoo 7, Most




	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS

