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Predmétem vyndlezu je zplsob vyroby no-
vjch benzimidazolov§ch derivatd a jejich
S0l

Nové benzimidazolové derivéty jsou slou-
¢eniny obecného vzorce I :

CONHR
(1

a jejich soli,
kde

"R je C1 a% Cs alkylovd skupina nebo Cj3
a¥ Cs cykloalkylovd skupina nebo fenylo-
va skupina, popifipadd substituovand jed-
nim nebe dvéma atemy halogenu,

Pod pojmem alkylovd skupina s 1 aZ 6
atorty uhliku se rozuméji alifatické skupi-
ny a rovnym nebo rozvétvenym Ietézcem,
napifklad methylovd, ethylovd, n-propylo-
vé, isobutylovda atd. Pojem cykloalkylova
skupina se 3 aZ 6 atomy uhliku miZe zna-
menat s vyhodou cyklopropylevy, cyklobu-
tylov§, cyklopentylovy a cyklohexylovy zby-
tek.
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Soli slou€eniny obecného vzorce I se ma-
ji tvofit s anorganickymi nebo organickymi
kyselinami, napFiklad kyselinou chlorovodif-
kovou, bromovodikovou, sirovou, octovou,
mravendi,  mléénou, vinnou atd. Sol, které
se maji pouZivat v lékaFstvi, se majl tvofit
s farmaceuticky nezdvadnymi Kyselinaimi.

Zejména vyhodné dérivaty obecného vzor-
ce I jsou nésledujici slouleniny:

1-[(3,4-dichlorfenylkarbamoyl)-2-
-(5%-nitrofuryl-2-karbonylamino]-
benzimidazoly,

1-cyklohexylkarbamoyl-2- (5°-nitrofu-
ryl-2'-karbonylamino ) benzimidazoly,

1-n-butylkarbamoyl-2-{5%nitrofuryl-
-2-karbonylamino }benzimidazoly,

1-fenylkarbamoyl-2- (5‘-nitrofuryl-2‘-
-karbonylamino }benzimidazoly,

1-propylkarbamoyl-2- (5*-nitrofuryl-
-2'-karbonylamino ) benzimidazoly,

1-[ (3chlorfenylkarbamoyl}-2-]-5%-
-nitrofuryl-2“-karbonylaminobenzimi-
dazoly,
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1-methylkarbamoyl-2- {5‘-nitrofuryl-
-2"-karbonylamino ) benzimidazoly.

Podle vyndlezu se sloudeniny obecného
vzorce I
N
@)\ [
N NH-CO '

I
CONHR
(1
a jejich soli,
kde
R je C1 aZ Cs alkylovd skupina nebo Cs
az Ce¢ cykloalkylovd skupina nebo fenylova
skupina, pop¥ipad8 substituovand jednim

nebo dvéma atomy halogenu, vyrobf tak, Ze
se sloufenina vzorce II

N
| I
v Sy Y

(tn

nechd reagovat s isokyandtem obecného
vzorce III,
R—N=C=0
(111)
kde

R mé stejny vyznam jako shora, v pif-
tomnosti-rozpoustédla, nap¥iklad tetrachlor-
metanu, a-poté se ziskand slou¥enina obec-
ného vzorce I popFfpadé prevede na své so-
1i. :

Sloufeniny obecného vzorce I se mohou
prevddst na své soli obecng zndmymi po-
stupy reakecf sloueniny obecného vzorce I
s pFibli¥né ekvimoldrnfm mno¥stvfm kyse-
liny v p¥tomnosti organického rozpousts-
dla. Cee

Slouteniny obecného vzorce I a jejich so-
li jsou vynikajicimi fungicidy a mohou se
pouZivat jak v huménni, tak i veterinérnf
medicing a také v zem&dslstvi.

Daldi podrobnosti lze seznat z déle uve-
denych p¥ikladd, ani¥ se vynélez omezu-
je na tyto p¥iklady.

P¥iklad 1

6,8 g (25 milimol&) amidu N-(2‘-benzimi-
dazolyl)-5-nitrofurankarboxylové kyseliny
se mich4 se 60 ml chloroformu, potom se k
roztoku pridd 4,8 g (25 milimolt) 3,4-di-
chlorfenylisokyandtu. Reak&nf smé&s se mi-

4

chd p¥i teplots mistnosti 6 hodin, potom se
nechd stat pfes noc a vysrdZené krystaly
se odfiltruji. 1-(3,4-Dichlorfenylkarba-
moyl)-2-(5°-nitrofuryl-2-karbonylamino}-
benzimidazol se ziskd ve form& #¥lutych
krystaldi, tajicich p¥i 235 a¥ 237 °C.

Pfiklad 2

6,8 g (25 milimoli) amidu N-[2‘-benzimi-
dazolyl}-5-nitrofurankarboxylové kyseliny
se michéd v 60 ml chloroformu, potom se p¥i-
dd 3,2 g (25 milimold) cyklohexylisokyané-
tu, Reak&ni smés se michd 6 hodin, potom
se nechd jednu hodinu st4t, vysrd¥eny pro-
dukt se odfiltruje a promyje malym mnoZ-

-stvim chloroformu. Ziské se 8,0 g 1-cyklo-

hexylkarbamoyl-2- (5‘-nitrofuryl-2‘-
-karbonylamino)benzimidazolu. T. t.: 208 a¥
213 °C (Zluté krystaly).

Pfiklad 3

6,8 g (25 milimold) amidu N-(2-benzimi-
dazolyl)-5-nitrofurankarboxylové kyseliny se
michd v 60 ml chloroformu, potom se k roz-
toku pridd 2,48 g (25 milimold) butyliso-
kyanédtu a reak&ni smé&s se mich& 6 hodin.
Reak&ni sm&s se nechd stét pFes noc, vysréa-
Zeny produkt se odfiltruje a promyje chlo-
roformem. Ziskd se 8,05 g 1-n-butylkarba-
moyl-2-(5-nitrofuryl-2°-karbonylamino)-
benzimidazolu, Bod tani Zlutych krystald &i-
ni 258 aZ 259 °C.

Priklad 4

6,8 g (25 milimolt) amidu N-2‘-benzimi-
dazolyl)-5-nitrofurankarboxylové Kyseliny
se suspenduje v 60 ml chloroformu, potom se
pridaji 3,0 g (25 milimold) fenylisokyané-
tu, Reaktni smés se michd 6 hodin p¥i tep-
lot& mistnosti, potom se vysrdZeny produkt
odfiltruje a promyje malym mnoZstvim chlo-
roformu. Ziskd se 8,6 g 1-fenylkarbamoyl-
-2-(5%nitrofuryl-2‘-karbonylamino)-
benzimidazolu (B. t. 253 a¥ 255°C) (¥luté
krystaly).

Pt{klad 5

6,8 g (25 milimolfi) amidu N-[{2'-benzimi-
dazolyl)-5-nitrofurankarboxylové kyseliny se
michd v 60 ml chloroformu, potom se prid4
2,15 g (25 milimold) propylisokyanétu. Re-
akéni smés se michd pri teplotd mistnosti
6 hodin, potom se zfiltruje a promyje ma-
lym mnoZstvim chloroformu. Ziské se 8,3'g
1-propylkarbamoyl-2-(5'-nitrofuryl-2‘-
-karbonylamino)benzimidazolu. B. t.: 260 a2
262 °C (Zluté Kkrystaly).

PFiklad 6
6,8 g (25 milimold) amidu N-(2‘-benzimi-

dazolyl)-5-nitrofurankarboxylové kyseliny se
michd v 60 ml chloroformu, potom se pii-



204999

5

da 3,8 g (25 milimold) 3-chlorfenylisokya-
nédtu. (Reak&ni sm&s se michd 6 hodin p¥i
teplots mistnosti, zfiltruje a promyje malym
mnoZstvim chloroformu. Ziskd se 9,9 g 1-(3-
-chlorfenylkarbamoyl)-2- (5“-nitrofuryl-2*-

-karbonylamino )benzimidazolu. Bod tédni Zlu-
tych krystald &ini 259 aZ 260 °C.

P¥ifklad 7

6,8 g (25 milimol@) amidu N-{2‘-benzimi-

dazolyl)-5-nitrofurankarboxylové kyseliny se
mich4 se 60 ml chloroformu, potom se pfi-
dd 1,5 g (25 milimolli) methylisokyanatu.
Reakéni sm&s se michd p¥i teplot& mist-
nosti 6 hodin, potom se vysrdZeny produkt
zfiltruje a promyje malym mnoZstvim chlo-
roformu. Zisk4d se 7,6 g 1-methylkarbamoyl-
-2-(5‘-nitrofuryl-2‘-karbonylamino}-
benzimidazolu. B. t.: 267 aZ 269°C (Zluté
krystaly).

PREDMET VYNALEZU

Zpisob vyroby novych benzimidazolovych
deriv4tlt obecného vzorce 1

N
Ol
N“NH-COX., NO,

|
CONHR
(1)

a jejich solf,
kde

R je Ci a¥ Cs alkylovd skupina nebo Cs
a¥ Cs cykloalkylovd skupina nebo fenylova
skupina, popfipadé substituovand jednim
nebo dvéma atomy halogenu, vyznagujici se
tim, Ze se sloudenina vzorce I1I

N
Cw N
ri! NH-CO NOL
H ()

nechd reagovat s isokyandtem obecného
vzorce III,

R—N==C=0
(II1)
kde

R mé stejny vyznam .jako shora, v p¥i-
tomnosti rozpouitédla, nap¥iklad tetrachlor-
metanu, a poté se ziskand sloufenina obec-
ného vzorce I popiipadé pfevede na své so-
1i.

Severografia, n. p., zévod 7, Most
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