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(54) Zpiisob vyroby fenylesteru 2- alkuxykarhonylammobenznmldazol-

-5(6] ylsulfonove kyselmy

1
PredloZeny vynélez se tykd zplsobu vyro-
by fenylesterli 2-alkoxykarbonylaminobenz-
- imidazol-5(8)-ylsulfonové Kkyseliny, které
jsou pouZitelné jako anthelminticky tfinné
14tky.
2-alkoxykarbonylaminobenzimidazolyl-
-derivéty s alkylovymi, acylovymi, fenoxy-
lov§mi zbytky a fenylthioskupinami v polo-
ze 5(6] jsou jiZ jako anthelmintika zndmé
[P. Actor a daldl, Nature 215, 321 (1867},
DOS 2 029 637, DOS 2 164 690, DOS 2 363 348].
Pfedmstem vyndlezu jsou anthelminticky
G¢inné fenylestery 2-alkoxykarbonylamino-
benzimidazolyl-5(6]- sulfonove kysehny obec—
ného vzorcel )

R N
@—o— soz e~ NH-COORy
o - H (1'),.
v ndm# - o
Ry znamené: alkylovy zbytek s 1 &% 4 ato-
my uhlfku,
Rz a Rs znamenaji vZdy nezévisle -na sob8
vodik, alkoxyskupinu s 1 a¥ 4 atomy uhliku,

halogen, trifluormethylovou skupinu, al-
kylovou skipinu s 1 aZ 4 atomy uhliky, al-
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-ethoxyskupina,

koxykarbonyiovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhhku v alkoxylove ¢asti nebo kyanoskupi-

. nus

Jako alkylove zbytky v substituentech Ry,
Rz a R3 prichdzeji v dvahu: methyl, ethyl],
propyl, isopropyl, butyl, sek.butyl, terc.bu-
tyl. Jako alkoxyskupiny v substituentech Rz
a R3 pFichdzeji v tGvahu: methoxyskupina,
propoxyskupina, isopropo-
xyskupina a butoxyskupina. Jako atomy ha-
logenu v substituentech Rz a R3 pFichézeji
v uvahu: fluor, chlor, brom a jod. Jako al-
koxykarbonylove skupmy v substituentech
Rz a Rs prFichdzeji v dtvahu methoxykarbony-
lové -'skupina, ethoxykarbonylové ‘skupina,
propoxykarbonylové skuplna nebo butoxy—
karbonylova skupina.” - - '

-Zv148t€ vyhodné jsou: slouéemny vzorcei
1 v n&mZ Ri znamend methyl, Ry znamena
vodik a Rs znamend vodik,-chlor; brom, tri-
fluormethyl, methyl, ethyl, methoxyskupmu
nebo ethoxyskupinu; pFi&em# Rs je se zvlast-

ni vfhodou v poloze 3 fenyloveho kruhu.

‘PFedmé&tem vyndlezu jé zpisob vyroby fe-
nylestertt 2-alkoxykarbonylaminobenz-
imidazol- 5[6]ylsu1fonove kyseliny vzorce 1,
v -némZ Ry, Rz a Rs'maji shora uvedeny vy-
znam, ktery spoCivd v tom, Ze se derivit
0- fenylendlammu obecneho viorce 2
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4

kondenzuje s kyanamidkarboxyldtem obec-
ného vzorge 4 '

NC—N—COOR1 ,

. H
(4)
v némZ , o
Ri1 mé&. stejny vyznam jako ve vzorci 1,
v rozmezi pH od 1 do 6, vfhodn& od 2 do 5.
'prith&h reakci lze zndzornit nésledujicimi

(13)

Ct

(12) NH,

NC-NCat CICOOR, —> NC=N~- COOR,

(11 (10)

(2M4)— @_ 50 N
R —0-S ¥_NH-c_oop
S N’ )

) |

(1)

‘Za tdelem provddéni reakce podle vyna-
lezu se pridd nejprve ester kyseliny chlor-
mravenéi vzorce 10, k vodné suspenzi Kyan-
amidu ve form& soli, vfhodn& ve formé& vé-
penaté soli vzorce 11, pFitemZ -se reak¢ni
teplota chlazenim udrZuje mezi -40 .a% 60 °C.

Po -odfiltrovani vyloulenych tmavych ve-
dlejsich produkti se ziska ve filtratu kyan-
amidkarboxylét vzorce 4. :

-Takto ziskany -kyanamidkarboxylét "vzor-
ce 4 se smisis o-fenylendiaminem vzorce 2
a- sm¥s se pfidanim mineralnt kyseliny, na-
piiklad koncentrované kyseliny chlorovodi-
kové, upravi na. pH mezi 1 aZ 8, vfhodnd
mezi 2 a¥ 4. Za ulelem -reakce se udriuje
reakéni smés Gfelnd mezi 30 a 100°C, a to

(4)

padle reaktivity derivétu o-fenylendiaminu
mezi 30 minutami a 10 hodinami. Po ochla-

~zeni reak&nf smasi se vy.oudeny reak&ni pro-

dukt vzorce 1 izoluje odfiltrovdnim a pro- .
mytim. , . .- . S

Derivét o-fenylendiaminu vzorce, 2 $e' mi-
¥e pouZivat bud ve. form& volného aminu,
nebe.ve form® své aditni soli s vhodnou
anorganickou nebo organickou Kkyselinou,
jako je Kkyselina chlorovodikovd, Kyselina
sirovd, kyselina octova, kyselina $tavelové
nebo pod. ' PR v
. Jako estery kyseliny chlormravent{ vzorce
10 ptichdzejf v tvahu napiiklad:

methylester kyseliny chlormraventi,
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‘h
ethylester kyseliny chlormravendi,
propylester kyseliny chlormraventi,
isopropylester kyseliny.chlormravendt,
biitylester kyseliny chlormravenéi, '
isobutylester kyseliny chlormravenci a’
terc butylester kyseliny chlormraver’iéi

]ako derivaty o- fenylendiammu vzZorce 2
prlchazeﬂ v uvahu napriklad
fenylester : 3 4 diammobenzensulfonové
kyseliny, :

4-chlorfenylester 3, 4 dxaminobenzenaulfo—.' o

.nové kyseliny, . i .
3-chlorfenylester 3 4 diammobenzensulfo-’ .
. nové kyseliny, : :
2 chlorienylester 3,4- d1am1nobenzensu1fo- o

wnové kyseliny, .
2,5-dichlorfenylester 3,4- diammobenzen-
sulfonové kyseliny,
3,5-dichilorfenylester. 3,4- diammobenzen—
' sylfoiiove kyseliny, . -

4-bromfenylester 3,4- diammobenzensulfo--v:““;

‘nové Kyseliny,

3-bromfenylester 3,4- dlammabenzensulfono-
vé kyseliny, -

2- bromfenylester 3,4- dlaminbbenzensult‘ono-
vé kyseliny, " .

4-methylfenylester 3 4 diaminobenzensu1~
' fonové kyseliny, . .

3-methylfenylester 3,4- diaminobenzensulfo-
nové kyseliny, :

2-methylfenylester 3,4- diaminobenzensulfo—
.nové kyseliny, =~ = -

4 terc.butylfenylester 3,4- diammobenzen—
sulfonové kyseliny, ‘

2,4-dimethylfenylester 3,4- diammobenzen—
sulforiové kyseliny,” - - R

2~¢hlor-4-methylfenylaster 3 4 dxamino- Co
" benzensulfonové kyseliny, -

2-chlor-6-methylfenylester 3,4- dlammo- M
- benzensulfonové kyseliny, " st

3-chlor-4-methylfenylester 3,4-didmino-

. "benzensulfonové kyseliny, '

3-chlor-6-methylfenylester 3,4-diamino-
benzensulfonové kyseliny,

3-¢hlor- 4~karbefhoxyfenylester 3,4- diamino—
benzensulfohové kyseliny,

4~c'hlor-Z-mathylfen:ylester 3,4;diamino-

" -benzensulfonové kyseliny, -

4-chlor-3-methylfenylester 3,4- dlammo-
benzensulfonové kyseliny, : ‘

4-chlor-3,5-dimethylfenylester 3,4- dlammo- ‘

' benzensulfcmove kyseliny,

.3 ,5-bistrifluormethylfenylester 3,4- dxammo-

" benizensulfonové kyseliny,
4-methoxyfenylester 3,4- diamlnobenzen-'
-sulfonové kyseliny, .
3 -methoxyfenylester 3,4- dlammobenzen-
sulfonové kyseliny, g '
Z-methoxyienylester 3,4~ dlammobenzen—‘
sulfonové kyseliny, g
4 -propoxyfenylester 3,4- dlammobenzen- '
~sulfonové kyseliny,
4 -isopropylienylester 3,4- diaminobenzen-
' - sulfonové kysehny, '

6

4-butoxyfenylester 3,4-diaminobenzen-
sulfonové kyseliny a - e

4-isobufoxyfenylester 3,4- dlammobenzen-
sulfonove kysehny :

Timto zpﬁsobem se z1ska]1 nésledu}im slou—
geniny:" .

fenylester z-meth‘oxyk:arbonylamino-'S- ‘
“henzimidazolsulfonové kyseliny,

4-chlorfenylester 2-methoxykarbonylamino-
-5-benzimidazolsulfonové kyseliny, -

3-chlorfenylester 2-methoxykarbonylamino--
-5-benzimidazolsulfonové kyseliny;
2-chlorfenylester 2-methoxykarbonylamino-
-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
2,5-dichlorfenylester 2-methoxykarbenyl- - -
amino-5:benzimidazoelsulfonové kyseliny,
3,5-dichlorfenylester - 2:methoxykarbonyl- - -
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,

4-bromfenylester 2-methoxykarbonylamino- *
-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,

3-bromfenylester 2-methoxykarbonylamino-
-5-benzimidazotsulfonové kyseéliny, -

2-bromfenylester 2-methoxykarbonylamino-

" “5-benzimidazolsulfonové kyseliny,

4-methylfenylester 2-methoxykarbonyl- -
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny, -

3-methylfenyléster 2-methoxykarbonylami- |
no-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,;
2-methylfenylester 2-methoxykarbonylami-
- no-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,.
4-terc.butylfenylester 2-methoxykarbonyl--
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
2;4-dimethylfenylester 2-methoxykarbonyl-
amino-5-benzimidazolsulfonové-Kyseliny,
2-chlor-4-methylfenylester 2-methoxy-
arbonylammo -5- benmmldazolsulfonove
kyseliny; '

2-chlor-6- methylienylester 2-methoxy- "
karbonylammo 5 benmmdazolsulfonové
kyseliny, =

3-chlor-4- methylfenylester 2- methoxy-- :
karbonylamino-5- benzxmldazolsulfonové
kyseliny, -

3-chlor-6-methylfenylester .2- -methoxy-’
karbonylammo -5- benz1m1dazolsulfonove
“kyseliny, " .. ‘

3-chlor-4- karbethoxyfenylester 2»meth0xy- ;-
karbonylamino-5- benz1m1dazolsu1fonove
" kyseliny, . .

4 chlor-2- methylfenylester 2- methoxy-
karbonylamino-5- benz1m1dazolsulfonove .
kyseliny,

4-chlor- 3-methylfenylester 2- methoxy— o
‘karbonylamino-5- benzrmldazolsu]fonove
" kyseliny,” .

4-chlor-3,5-dimethylfenylester 2-methoxy-
kar‘bonylammo -5- benz;mldazolsulfonové
kyseliny, © ' -

3,5- bxstmﬂuormethylfenylester 2- methoxy-
karbonylammo -5- benz1m1dazolsulfonove
kyseliny,

4-methoxyfenylester 2-methoxykarbonyl-
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny, -

3-methoxyfenylester 2-methoxykarbonyl- . -
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
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2-methoxyfenylester 2-methoxykarbonyl-
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
4-propoxyfenylester 2-methoxykarbonyl-
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
4-isopropoxyfenylester 2-methoxykarbonyl-
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
4-butoxyfenylester 2-methoxykarbonyl-
amino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
4-isobutoxyfenylester 2-methoxykarbonyl-
amino-5-benzimidazolsulfonové Kkyseliny,
fenylester Zﬁethoxykarbonylamino—5-benz-
imidazolsulfonové kyseliny,
fenylester z-propoxykarbonylamino-S-benz—
imidazolsulfonové kyseliny, T
fenylester 2-isopropoxykarbonylamino-.
-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
fenylester 2-isobutoxykarbonylamino-
-5-benzimidazolsulfonové kyseliny,
fenylester 2-butoxykarbonylamino-5-benz-
imidazolsulfonové kyseliny a
fenylester 2-terc.butoxykarbonylamino-
-5-benzimidazolsulfonové kyseliny.

Derivat o-fenylendiaminu vzorce 2, ktery
slouZ{ jako vychozi latka pro reakci podle
vyndlezu, se ziskdva redukci odpovidajiciho
aminonitroderivatu vzorce 12, v ndmZ Rz a
R3 maji stejny vyznam jako ve vzorci 1. Re-
dukce se miZe provadst napriklad hydroge-
naci v pritomnosti Raneyova niklu a roz-
poust&dla jako methanolu nebo dimethyl-
formamidu p¥i teplotdch mezi 20 a 60 °C
nebo piisobenim redukénich &inidel, jako
dithionigitanu sodného. -

Aminonitroderivaty vzorce 12 se ziskéva-
4t reakci odpovidajicich chlornitroderivétd
vzorce 13, v n&mZ Rz a R3majl stejny vyznam
jako ve vzorci 1, s amoniakem ve vhodném
rozpoust&dle, jako je dioxan nebo methanol
pFi zvy¥ené teplotd a zvySeném tlaku. Chlor-
nitroderivaty vzorce 13 se ziskdvajf tim, Ze
se uvadi v reakci chlorid kyseliny 3-nitro-4-
-chlorbenzensulfonové vzorce 15 s fenolem
vzorce 14, v ndmZ Rz a Rz majl stejny vy-
znam jako ve vzorci 1, v inertnim rozpous-
tsdle v prftomnosti bdze, jako je triethyl-
amin. . : '

Fenylestery 2-alkoxykarbonylaminobenz-
imidazol-5(6)-ylsulfonové kyseny:podle vy:
nélezu jsou cennymi chemoterapeutiky a
jsou vhodné k potirdni parazitnich chorob

u lidi a zvifat, jako helminth@ a motolice

jaterni. v

U&inné latky podle vynélezu jsou Zv148t
Géinné proti velkému poftu helminthd, ja-
ko je napfiklad vlasovka (Haemonchus),
vliasovka (Trichostrongylus], vlasovka (Os-
tertagia), héade (Strongyloides], vlasovka
(Cooperia), zubovka ‘(Chabertia), zubovka
(Oesophagostomum}, vlasovka [Hyostrongy-
lus), mé&chovec : (Ancylostoma], Skrkavka
(Askaris) a roup (Heterakis). Zvi&sté vy-
razné je a&innost sloucenin podle vynélezu
proti h&d&ti napadajictm Zaludedni a stfev-
ni trakt, a to predevsim pieZvykavcl. Napa-
deni zvifat témito parazity vede k velkym
hospoddfskym 3kodam, v dasledku &ehoZ

8

nachézejl sloufeniny podle vynélezu pouZiti
zejména ve zvrolékaistvi.

Uinné l4tky vzorce 1 se podle povahy
napadent aplikuji v dévkéach mezi 0,5 a 50
mg na 1 kg télesné ‘hmotnosti po dobu 1
a¥ 14 dnd. ' i

K oralni aplikaci prichézeji v tvahu tab-
lety, draZé, kapsle, présky, granuléty nebo
pasty, které obsahuiji G&inné latky spolu s
obvyklymi pomocn§mi ldtkami a 'nosnymi
latkami, jako je SKkrob, praskové "celuloza,
mastek, stearan hofeCnaty, cukr, Zelatina,
uhligitan vapenaty, jemn& disperzni kyseli-
na kremicit4, karboxymethylcelul6za nebo
podobné latky. o

Pro parenterdlni aplikaci prichédzeji v Gva-
hu roztoky, napiiklad olejovité roztoky, kte-
ré se pripravujf za pouZiti sezamového ole-
je, ricinového oleje nebo syntetickych tri-
glycerid®, popfipad® za pF¥idavku tokofero-
lu jako antioxidafng G&inné 14tky nebo/a za
pouZit{ povrchové aktivnich latek, jako jsou
estery sorbitanu s ‘mastngmi kyselinami. Ve-
dle toho prichézeji v dvahu vodné suspenze,
které se pripravuji-za pouZitl ethoxylova-
nych esterdt sorbitanu s mastnymi kyselina-
mi, pop¥ipadé za pridavku zahu§tovadel,. ja-
ko je epoxyethylenglykol nebo karboxyme-
thylceluldza. e Y :

Koncentrace adinnych l4tek podlé vyné-
lezu v pfipravcich pFipravenych z t&chto
14tek, se pohybujl Ggeln& pro potfeby vete-
Tindrnich 166iv mezi 2 a 20 hmotnostnimi %.
Pro GEely huménnich léCiv se koncentrace
a¥inngch l&tek pohybuje mezi 20 a 80 hmot-
nostnimi %. o

7Za udelem zjistdni G&inku sloucenin podle
vynédlezu byly provadény chemoterapeutické
pokusy na jehiiatech o hmotnosti asi 30 kg,
kterym byly za Glelem infekce ‘experimen-
talnd aplikovdny larvy vlasovky slezové
{Haemonchus contortus), popiipadé vlasov-
ky kozi (Trichostrongylus colubriformis].
Pokusnd zviFata byla udrZovéna v. boxech,
které hyly denn¥ dikladnd ¢istény. Po uply-’
nut{ prepatentni doby {Cas mezi infekei a
pohlavni dosp&losti parazitll ‘s potinajicim
se ‘vylutovénim vajifek nebo larev)} byl mo-
difikovanym McMasterov§m postupem ‘podle
Wetzela [Tierdrztliche Umschau, 6, -209 aZ
210 (1951)] urfovan polet vajitek ' na 1 g
v§kalu. Bezprostfedn& potom bylo provede-
no oSetfeni ovci (obecn& 4 aZ 8 na 1 udin-
nou latku, nejménd v3ak 2 zvitata). Zvifa-
tam ‘byly ‘aplikovdny dévky sloutenin podle
vynédlezu ve formé& suspenze, a to vidy v 10
ml 1% suspenze tylézy. VZdy 7., 14. a 28.
den po oSetfeni byl znovu’ shora uvedenym
zplisobem zjidtovdn potet vajitek na 1.8
vykalu a bylo vypo&teno procentuélni sniZe-
ni ve srovnéni s vychozi hodnotou pied
o$etienim. .

Sloudeniny podle vynélezu jsou vytetnd
@éinné nejen p¥i ordlni aplikaci, nybrZ jsou
Geinné. také pri parenterdini aplikaci v dgv-
kach a¥ do 2 mg/kg. Tim zdaleka prevy3suji
srovnatelné derivaty benzimidazolu, zejmé-
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na viechny zndmé '5(6)-substituované 2-
-benzimidazolkarbamaty. :

- Postup pFipravy sloudenin podle vynélezu
je bliZe objasnén v nésledujicich p¥ikladech.
Teploty jsou.uvddény ve stupnich Celsia.

PFiklad 1

K roztoku 42 g kyanidu ve 210 ‘ml vody
se prida 90 g methylesteru kyseliny chlor-
mravenci a 218 &33% hydroxidu sodného.
Reak&ni smds, se. mich4 1,5 hodiny p¥i tep-
lot& 30 aZ 35 °C. Potom se prid4 roztok 213 g
fenylesteru 3,4-diaminobenzensulfonové ky-
seliny v 1 litru isopropylalkcholu a potom
se teplota zvy&i aZ na 80°C. Po pFidani 200
ml ledové kyseliny octové se udrZuje reaké-
ni smés jedts 3 aZ 4 hodiny na teplotd 90 °C.
Reaké&ni sm¥s se nech4 vychladnout a poté
Se ponech& pfes noc v chladnidce. Vylou-
feny fenylester
-5:benzimidazolsulfonové _kyseliny se od-
filtruje a promyje se isopropylalkoholem a
vodou. Za Glelem &idténf se surovy produkt
rozpusti v dioxanu, roztok se zfiltruje za
pouZiti aktivnfho uhlf a k filtraty se pfidé4
voda. Vyt&¥ek 80 g produktu o teploté roz-
kladu 242 °C, '

-Fenylester kyseliny 3;4-diaminobenzen-
sulfonové se p¥ipravuje tim, Ze se hydroge-
nuje 27 g fenylesteru Kyseliny 3-nitro-4-
-aminobenzensulfonové v 300 ml methyl-
8lykolu za pFitomnosti Raneyova niklu p¥i
atmosférickém tlaku a teplot& mistnosti, Ka-
talyzator se odfiltruje a Po zahusténi filtra-
tu se ziskd fenylester 3,4-diamino-benzen-
sulfonové kyseliny ve formg surového pro-
duktu. Timto produktem je 25 g tmavého
oleje, ktery se miZe Dbfimo pouZivat k cy-
klizaci. .

Za tgelem pifpravy fenylesteru 3-nitro-4-
-aminobenzensulfonové kyseliny se 54 g fe-
nylesteru 3-nitro-4-chlorbenzensulfonové ky-
seliny udrZuje v 500 ml dioxanu pIi pfetla-
ku 0,5 MPa plynného amoniaku po dobu 5
hodin p¥i teplots 50°C a potom se rozpous-
tédlo odstrani ve vakuu. Ke zbytku se pii-
dd 200 ml sm¥si stejnych dild methanolu a
vody, pfiemZ po kratké dobd vznikne pev-
né sraZenina, kter4 se odfiltruje. :

Po né&kolikandsobném prekrystalovani z
methanolu a potom z benzenu se zisk4 28 g
fenylesteru 3-nitro-4-aminobenzensulfonové
kyseliny o teplot& t4nf 104 °C,

Fenylester 3-nitro-4-chlorbenzensulfono-
vé kyseliny se zisk4 tim, Ze se 51 g chloridu
3-nitro-4-chlorbenzensulfonové kyseliny smi-
sl s 18,8 g fenolu ve 120 ml acetonu a za
chlazenf se p¥i vnit¥ni teploté nepresahujict
10°C ptikape 28 ml triethylaminu. Smés se
miché je¥t¥ n&kolik hodin pfi teplot¥ mist-
nosti a potom se prid4 voda, prifemZ se vy-
lou¢i olej, ktery se Zpracuje za pouZit{
etheru.

Po prekrystalovani z methanolu se vyloudi
54 g fenylesteru 3-nitro-4-chlorbenzensul-
fonové kyseliny o teplot& t4ni 71 °C.

2-methoxykarbonylaming- -

10

Analogickym zpfisobem se za pouZiti pri-
slusn& modifikovanych vychozich latek pri-
pravi nasledujici sloudeniny: .

' 2,
pfes 3-chlorfenylester 3-nitro-4-chlorben-
zensulfonové kyseliny (t. tdn{ 68 °C] a
3-chlorfenylester 3-nitro-4-aminobenzen-
sulfonové kyseliny (t. t4nf 138 °C} a
3-chlorfenylester 3,4-diaminobenzensulfo-
nové kyseliny (t. t4ni 84 °CJ).
se ziskd 3-chlorfenylester 2-methoxykar-
bonylamino-S-benzi‘midazolsulfonové kyse-

liny (t. tani 234 °C) (rozklad);

. 3. ‘

pres 3-bromfenylester 3-nitro-4-chlorbenzen-

sulfonové kyseliny (t. tdnf 72 °C) a
3-bromfenylester 3-nitro-4-aminobenzehz: . ~ -

sulfonové kyseliny (t. t4nf 141 °Cla . .
3-bromfenylester 3,4-diaminobenzensylfo:: E

nové kKyseliny ‘[t. t&4ni 94 «cy - - )
se ziskd 3-bromfenylester 2-methoxykarbo-:
nylamino-5-benzimidazolsulfonové - kyseliny
(t. tdni.242 °C) (rozklad);

. ' 4. : BN
ples 3-methylfenylester 8-nitro-4-chlorben- - :
zensulfonové kyseliny. (t. tdni 60 °C)a

3-methylfenylester 3-nitro-4-aminobenzen-
sulfonové kyseliny (t. t4ni 138 °C) a
3-methylfenylester 3,4-diaminobenzensulfo-
noveé kyseliny (t. t4dni 84 °C) -
se ziskd 3-methylfenylester 2-methoxykar-
bonylamino—5-benzimidazol-sulfonové kyse-
liny (t. tdni 234 °C) (rozklad);

5.
pfes 3-methoxyfenylester 3-nitro-4-chlor-
benzensulfonové kyseliny (olej) a
3-methoxyfenylester 3-nitro-4-aminobenzen-
sulfonové kyseliny (t. tdni 116 °C) a
3-methoxyfenylester 3,4-diaminobenzensul-
fonové kyseliny ( olej) .
se ziskd 3-methoxyfenylester 2-methoxykar-
bonylamino-S-benzimidazolsulfonové kyse-
liny (t. tdni 227 °C) (rozklad);

6. ’
pres 3-ethoxyfenylester 3-nitro-4-chlor-
benzensulfonové kyseliny (olej) a
3-ethoxyfenylester 3-nitro-4-aminobenzen-
sulfonové kyseliny (t. tdni 86 °C) a
3-ethoxyfenylester 3,4-diaminobenzensulfo-
noveé kyseliny (olej)
se ziskd 3-ethoxyfenylester 2-methoxykarbo-
nylamino-5-benzimidazolsulfonové kyseliny
(t. tanf 212 °C) (rozklad);

7. :
pfes 3-trif1uormethylfenylest_er 3-nitro-4-
chlorbenzensulfonové kyseliny (t. t4nf 65°
Celsia) a
3-trifluormethylfenylester 3-nitro-4-amino-
‘benzensulfonové kyseliny (t. t4ni 132°
Celsia) a
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S?trifluorrﬁethylfe’nyle‘st:er 3,4-diaminoben-
zensulfonové kyseliny - o
se ziska 3-trifluormethylfenylester -2-metho-

12

xykarbonylamino-5-benzimidazolsulfonové
kyseliny (t. tanf 250 °C) (rozklad).

S+ e .. - -PREDMET VYNALEZU

e

Zphsob v{rrébyz f‘énylestlerfi '-Z-élko,)'cyl{arbo-»
nylaminobenzimidazol-5(6) -ylsulfonové Ky-

seliny obecnéhe vzorce 1. " - :

@—O" So,a Np—~NH-COORy

R /

3 "N :
RIS ' TS SRCRI & F I

v némZ-. - '

R; znamend alkylovy zbyték s 1aX 4 ato-.

my uhliky,: .. AT
Rz a Rs znamenajf nezéavisle. na sob& vo-

dik, ‘alkoxyskupinu s 1’ a%: 4-atomy uhltku,

halogen, trifluormethylovou skupinu, alky-
lovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alko-
xykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku v alkoxylové Gésti nebo kyanoskupi-
nu, vyznadujici se tim, Ze se-derivat o-feny-
lendiamihu obecného vzorce 2.

. ‘ O_SOZ-@ o
R , .

3 NHjy,
2

v n8mZ. ,

Rz a R3 maji shora uvedeny vyznam,
kondenzuje s kyanamidkarboxylatem obec-
ného vzorce 4 : . i

NC—N—COOR1-,_
(4)
v ném¥ .

Ri-mé stejny. vyznam jako ve vzorcl 1,
v rozmezi pH od 1 do 6.

severografia, n. p., zévod 7, Most
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