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PATENTE
" DB
INVENCION

a favor de LABQRATOR;QS ERN, S.A., entidad espafiola, do-
miciliade en Barcelona, calle ﬁedro IV, 503, por "PROCE-
DIMIENTO PARA LA OBTENCION DB l-P-CLOROBENCIL?Z-(i;PIRRO-
IIDITMETIL)-BENCIMIDAZOL®.

-

MEMORIA. DESCRIPTIVA

o _Le presente invencidn se refiere a un procedi-
miento para la obtencidén del compuesto l-p-clorobencil-2-

-(1~-pirrolidilmetil)~bencimidazol, que presenta propieda-

" des terapéuticamente vdtiles.

Se trata de un proceso de sintesis, de acuerdo
con el cval se hace reaccionar el compuesto de férmula

general
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con el cloruro del dcido monocloromcético, en presencia

de pirrolidina. De esta menera se lleva & cabo sinulténea-

menté y en una sola operacidn dos sintesis que pueden ser

resumidas por el esguena

-NH2
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conducentes a la obtencidn del producto finel, constitui-
dos por el compuesto l-p-clorobencil-2-(l-pirrolidilmetil)-
~bencimidazol. o |

De acue;do con una realizacidn preferida de la
invencidn, el compuesto final de la sintesis ilustrada an-
teriormente, puede ser tratado con penicilina sdédica de

forma que se obtiene el l-p-clorobencil-2«(l-pirrolidilme~
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til)=-bencimidazol pénicilina, que constituye la Gltima
etaﬁa del procedimiento de acuerdovcon la invencidn.
Ta invencién presenta otra faceta importante
cual es la obtencidn del producto de partide utilizado
en la anteriqr sintesis, para 1o cual se parte del com-

puesto o=(p=clorobencil)-nitroanilina, de férmula

~ ( \>

el cual puede ser tratado com Cl,Sn u 0tro agente reductor
adecuado & fin de convertir el grupc nitro en un grupo
amino. _

Para facilitar la explicacién se acompafia a la
presente memoria un ejemplo que es citado uUnicamente a
titulo informativo y sin cardcter alguno de limitacién
sobre el alcance de la misma.
EJEMPLO.

Se réduceﬂl;4 gramos de o-(p-clorobencil)=nitroa~
nilina con cloruro estannoso, de forma que ée obtiene la
o-(p-elorobenci;)-fénilendiamina. E; producto obtenido es _
recristalizedo en metaﬁol acuoso con la finalidad de puri-
fiocarlo, lo cual se coﬁsiaera conseguido cuando se obtie-
ne muesires que dan un punto de fusidén de 95°¢.

‘Se trata 154 gramos de o-(p-clorobencil)-feni-
lendiamina con 63 gramos de écido monocloroacético disuel-

to eﬁ_pirrdlidona, de forma que se obtiene la l-p-cloro-
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bencil-2-(1-pirrolidilmetil)-bencimidazol.

“Aparte se disuelve 124 gramos de penicilina G
gédica en 400 ml de agua y la solucidn obtenida es enfria-
da. ' .

' 121 gramos de lep-clorobencile2-(l-pirrolidile

" metil)-bencimidazol son disueltos en 1500 ul de agua ca

lentada a 70°C aproximadamente, y la solucidn es afiedide
lentamente y con egitacién e la solucidén de penicilina
G, preparada anteriormente. o

El prOdu;to final, l-p-clorobencil-2-(l-pirroli-
dilpetil)-bencimidazol - penicilina G, cristalizeda en
breve ;iempo, en forma de un polvo microcristalino y blan-
0, que presenta un punto'de fusidn de 144-145°¢.

Seran independientes del alcanée de la invencién
los detalles y caracteristicas accesorias empleadas en ou
puesta en préctica,-por‘quedar todo ello comprendido dentro

del espiritu de las signientes reivindicaciones.

NOTA

Sg reivindica como objeto de la presenté patente
de invenci&n:“
' "1. Procedimiento para la obitencién de l-p-cloro-
béncil-z-(l-pirrolidilmetil)-bencimidazol, caracterizedo
esencialmente por el hecho de hacer reaccionar un compues—

to de férmula;
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con clorure de éei@o monoclorogcético, siendo la reaccién
lleveda & cabo en presencié dé birro;idona.

2. Procedimiento para la obiencién de l-p-cloro-
beﬁcilgzn(l-pirroﬁhilmetil)-bencimidazol, de acuerdo con

la :eivindicacién i, carecterizado esencialmente por el

‘hecho de trater el compuesto resultante de la reaccidn

con peniciline sédica, de forma que se Obtiene el l-p-clo-
robencil-2-(~pirrolidilmetil)-bencimidazol. ‘

3;'Procedimiento pare la obtencién de l-p-cloro-
tencil=2-{l-pirrolidilmetil )~-bencimidazol, de acuerdo con
las reivindicaciones 1 ¥y 2, caracterizado esencialmente
por el hecho de seleccignar el agente reductor de entre
el grupo de compuestos gque incluye el cloruro estannoso.

4. Procedimiento para la obtencién de l~p=cloro-
bencil-z-(1-pirroliai1metil)-benéim@dazol.

Ya presente memoria consta de‘cihco hojas folie-
das escritas a mdquina por una sola cara.

Barcelona, 11 de junio.de 1964

' LABORATORTOS JERN, S.A.
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