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HOE 7h /¢ 343 K

Se ha encontrado un procedimiento para la prepara
cidn de (l-alcohil~5-nitro-imidazolil-2-alcohil)-hete

roaril-sulfuros de la formula I

en donde rl significa metilo o etilo; R@ significa hi-
drégeno o metilo; y R’ significa un sistema de anillo
heterociclico, especialmente un anillo de piridina,

que puede estar sustitufdo con haldgeno, tal como flior,
cloro, bromo o yodo, con ciano o nitro, o significa un
anillo de oxazol, tiazol, oxadiazol, tiadiazol, oxatria
zol o tiatriazol, que en cada caso pueden estar susti
tuidos con metilo, c¢iano, nitro o amino, significa un
anillo de pirazol, imidazol, triazol o tetrazol; que

en cada caso pueden estar sustituidos con metilo, fe
nilo, ciano, nitro o amino, significa un anillo de.
pirimidina, piridazina o pirazina, que en cada caso
pueden estar sustituidos con haldgeno, tal como flior,
cloro, bromo o yodo, con ciano, nitro, metilo o metoxi,
o significa un anillo de triazina, que puede estar sus

tituido con metilo o metoxi, el cual procedimiento estd
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caracterizado porque se hacen reaccionar l-alcohil-2-

hidroxialcohil-5-nitro-imidazoles de la formula II

’ N»}m'm (11)

O,N ’1 R?

en donde gl ¥ R? tienen los significados mencionados
con ocasldén de la férmula I, con un compuesto de la

formla III

X ~—————————Y (111)

en donde X significa un haldgeno tal como cloro, bromo
o vodo; e Y significa uno de los siguientes radicales:

Nitrobencilo de la férmula IV

.- N0y
~CH, ’-4<:E§§/,’ (Iv),

Nitrobenzoilo de la formula V
NO»

=0 (V),

Nitrobencenosulfonilo de la férmula VI

{
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NO,

(v1),

Dialcohilformamidine de la formula VII

Nl-piridonilo de la férmula VIIi

N-succinimido de la formula IX

N-ftalimido de la férmula X

~N

0

0

0

0

N-Rk

)
|

NH-R¥

(VII),

(VIII),

(IX),
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Nt-benzotriazolilo de la férmula XI

(X1),

Nl-benzoquinazolonilo de la fdrmula XII

(o]

(XII),

-N
\—_N

Nl-benzotriazinonilo de la férmula XIII

0
=N (X111),
\ N_;.-__N .

en donde R¥ significa un radical alcohilo de 1 a 8 4to
mos de carbono, de cadena recta, ramificado o ciclico,
especialmente isopropilo, isobutilo o ciclohexilo, y |
el grupo nitro puede encontrarse en los anillos en .
cuestion en posiciones 2, 3 & L;

o porque se hacen reaccionar l-alcohil-2-halégenoal

cohil~5=nitro-imidazoles de la fomula XIV
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N

, \>__ CHe X (x1Vv),
N

e

OZN al

en donde X tiene los significados mencionados con ocasidn

de la férmula III, con un compuesto de la fdérmula XV
A — ) (XV),

en donde Y tiene los significados mencionados con ocasidn
de 1a férmula III, y los le~alcohil-2-oxialcohil-5-nitro-
-imidazoles de la foérmula XVI, asi obtenidos,

N
| >——CH—0-Y (XV1)
-

en donde Rl, R? e Y tienen los significados arriba mencio
nados, se hacen reaccionar con hetercarilmercaptanos, o
con las sales de metal alcalino o de amonio de los mismos,

de la férmula XVII
% ——8 ~—R3 (XVII)

en donde Z significa hidrdgeno, un metal alcalino, especial

mente sodio o potasio, o amonio, y R3 tiene los significados
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indicados con ocasidn de la férmula I;
o se hacen reaccionar l-alcohil-2-mercapto-alcohil-

~5=nitro-imidazoles de la fdérmula XVIII

N
' N\>— ?H'S'Z (XVIII)
05N ’ R?
1

en donde Rl, R2 y Z tienen los significados indicados,

con compuestos heteroariloxilicos de la férmula XIX

Y 0 R’ (XIX)

en donde Y y R3 tienen los s8ignificados indicados.
Los compuestos de las férmulas XVI y
XIX mencionados como productos intermedios de este

procedimient o son nuevos.

Como sustancias de partida de la férmu-
la II entran en consideracién, por ejemplo, l-metil-,
1-etil-2~hidroxi-metil~, =2~hidroxi~(l-etil)-5-nitro-
~-imidazoles. Los compuestos son conocidos de la
bibliografia.

Como sustancias de partida de la fdrmu-
la IV entran en consideracidn, por ejemplo, cloruro,

bromuro o yoduro de 2-, 3-, h-nitrobenc;lo.

Como sustancias de partida de la fdrmula

-6 -
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V entran en consideraciodn, por ejemplo, cloruro o bromuro
de 2-, 3~, 4-nitrobenzoilo.

Como sustancias de partida de la formula
VI entran en consideracion, por ejemplo, cloruro o bro
muro de dcido 2-, 3-, bs-nitro-bencenosulfdnico. ‘

Como sustancias de partida de la formula
VII entran en consideracion, por ejemplo, clorurc o
bromuro de N,N'-diisopropil-, N,N'-diciclohexil-isourea.

Como sustancias de partida de las formulas
VIII - XIII entran en consideracion, pdr ejemplo, N-cloro-,.
N-bromo-, N-yodo-piridona-2, -succinimida,-ftalimida, -ben ;j
zotriazol, ~benzoquinazolona, ~benzotriazinona.

Como sustancias de partida de la fdrmula
XIV entran en consideracidn, por ejemplo le-metil-, l-etil-
-2-¢loro-, -2-bromo-, -2-yodo-metil- & l-metil, l-etil-
-2-cloro-, -2-bromo-, -2-yodo={l-etil)-5-nitro-imidazoles.

Como sustancias de partida de la formula
XV entran en consideracion, por ejemplo, alcohol 2=, 3=,
L-nitrobencilico, acido 2-, 3-, 4-nitrobenzoico, dcido
2-, 3-, h-nitrobencenosulfénico, N,N'-diisopropil-,
N,N'-diciclohexil~-ureas, N-hidroxi-piridona~2, -succini
mida,~-ftalimida, ~benzotriazol, ~benzoquinazolona, ~ben
zotriazinona.

Como sustancias de partida de la férmula

XVI entran en consideracion, por ejemplo:

-7 -
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l-metil=-,
l-metil-,
J-metile,
l-metil-,
l-metil=~,
til)-,
l-metil-,
~etil) -,
Jemetile,
l-metile-,
l-metil~,
l-metil=-,
l-metil-,
l-metil-,
l-metil=,

l-me til"" .

l-metil~,
l-metil~,
l-metil~-,
l-metil~,
l-metile,
l-metil-,
l-metil=~,
l-metile,

l-etil-2-(2-y 3-, L-nitrobenciloximetil)-,
l-atil-2-(2~, 3~-, 4-nitrobenciloxi-l-etil)-,
leetil=R~(2~, 3~, 4=nitrobenzoiloximetil)-,
l-etil~2«(2«, 3-, L-nitrobenzoiloxi-l-etil)-~,

l-gtil-2-(2~, 3-, 4-nitrobencenosulfoniloxime

l-etil~2=(2~, 3-, Lh-nitrobencenosulfoniloxi~l-

l-etile2-(N,N'-diisopropil-isoureidometil)~-,
l-etil-2-(N,N'~diisopropil-isoureido~l-etil)~,
l~etil=2~(N,Nt~diciclohexil-isoureidometil)-,

leetil-2~(N,Nt'-diciclohexil~isoureido~l-etil)~,

leetile2=(NL-piridoniloxime til)-,
l-etil-2~(Nlepiridoniloxi-l-etil)~,
l-etil~2-(succinimidooximetil)~,
l-etil-2-(succinimidooxi~l-etil)-,
leetile2~(ftalimidooximetil)~,
l-etil=2~({ftalimidooxi=l-etil)~,
l-etile2-(Nt-benzotriazoliloximetil) -,
1-etil-2- (N -benzotriazoliloxi-l-etil)-,

luetil-2~(Nl-benzoquinazoloniloximetil)~,
l-etilwz-(Nl-benzoquinazoloniloxinl-etil)-,
l-etil-Z—(Nl-benzotriazinoniloximetil)~,

L-etil-2-(Nl-benzotria zinoniloxi-leetil)-,

5-nitro~-imidazoles.
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Como sustancias de partida de la formula XVII
entran en consideracidén, por ejemplo, 2-, 3~y b-mercapto-
-piridinas, 2-, 3-, b-mercapto-N-oxi-piridinas, 2-mercap
to=3-y =hey ~5-, -b6=fldor (clero, bromo, yodo);piridinas,
2-mercapto-3«, =be, ~5-, -b6-ciano-, -nitro-piridinas,
3-mercapto~2-y 4-, =5-, -6-fldor (cloro, bromo, yodo)-
-piridinas, 3-mercapto~2-, -k-, =5-, -b6-ciano-, -nitro-
-piridinas, L-mercapto-2-, =3-flior (cloro, bromo, yodo)- /
-piridinas, b-mercapto-2-, -3-ciano, -nitro-piridinas.
2-mercapto-oxazol-l,3, -tiazol-l,3, -oxadiazol=l,3,k,
~-tiadiazol-1l,3,k,
5-mercapto-oxatriazol-1,2,3,4, =tiatriazol-1,2,3,4
L- 6 S-metil~, ~¢ciano-, -nitro- o -amino-2-mercapto-
oxazoles-1,3,

b- 0 5-metil~, -ciano~, -nitro- o amino-2-mercapto-
~tiazoles-l,3,

5-metile, -ciano-, -nitro- o -amino-oxadiazoles-l,3,k,
5emetil~, =ciano~, -nitro- o -amino-tiadiazoles-l,3,4,
5-mercapto-pirazol, 2-mercapto-imidazol, &(5)-mercapto-
~-imidazol, 2-mercapto-l,3,k-triazol, Z-mercapto-i,B,h,B-
-tétrazol, l-metil- o l-fenil=5S-mercapto-pirazoles,
-2-mercapto-imidazoles, -4(5)-mercapto-imidazoles,
-2-mercapto-1,3,4-triazoles, -2-mercapto-l,3,4,5-te
trazoles,

keciano~-, L-nitro-5-mercapto-pirazoles,

e § 5-nitro-2-mercapto-imidazoles,

-9 -
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2-metil-k(5)-mercapto-imidazol,

L~ 6 5-nitro-4(5)-mercapto-imidazoles,

S5-metile, S-amino-z-mercapto—l,3,h~tfiazoles,
l-metil- 6 l-fenil-h-ciano~, =k-nitro~5-mercapto=-pira

zolés,

l-fenil=b-nitro-2-mercapto-imidazoles,

O~

l-métil-
1-metil-
l-metile

l-fenil-5-nitro~-2-mercapto~imidazoles,

o)

l-fenil-2-metil-~L(5)-mercapto-imidazoles,

O«

l-fenil-4-nitro-5~mercapto-imidazoles,

O~

l-metil-
l-fenil=5-nit ro-h-mercapto-imidazoles,

O~

lemetil~
1-fenil-5-metil-, -5~amino~2~mercapto-l,3,4-

O~

l-metil-
-triazoles.

3-mercapto~-piridazina, 2- ¢ 4-mercapto-pirimidinas, 2-
-mercapto-pirazina, 3-mercapto-b-metil-, 3-mercapto-6-
~-metoxi-piridazinas, 3-mercapto-b-ciano~piridazina, 3-
mercapto=k=, =5-flior-{cloro, bromo, yodo)-piridazinas,
2-mercapto~b= 0 ~5-metil- § bien 4- o -5-metoxi-pirimi
dinas, 2-mercapto-k,b-dimetil- o ~k,6-dimetoxi-pirimi
dinas, 2-mercapto~k-metil«bemetoxi~pirimidina, 2-mer
capboshm 0 =5eciano-pirimidinas, 2-mercapto=5-nitro~pi ]
rimidina, 2-mercapto~5-flior (cloro, bromo, yodo)-pi |
rimidinas, 4-mercapto=2- § ~b-metile 0 bien ~2- & -6~
metoxi-pirimidinas, L-mercapto~2,6-dimetil~, o bien -2,6-
~dimetoxi-pirimidinas, k-mercapto-2-metil=b=metoxi~piri
midina, k-mercapto-2-metoxi-6-metil-pirimidina, k-mer

- 10 =
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capto-5-flior (cloro, bromo, yodo)-pirimidina, 4-mer
capto-5-nitro-pirimidina, L-mercapto-5- ¢ -6-ciano-pi
rimidina, 2-mercapto-3- 6 -5-metil o bien «3- 6 -5-me
toxi-pirazinas, 2-mercapto-3- 0 -5-ciano~pirazinas.
2-mercapto-triazina-l,3,5-, 2-mercapto-k-metil-triazi
na-1,3,5, 2-mercapto-k,6-dimetil-triazina-1,3,5, 2-mer
capto-k-metoxi-triazina-1,3,5, 2-mercapto-k,6b-dimetoxi-
~triazina-1,3,5, 3-mercapto-triazina-l,2,k, 3-mercapto-
~5-metil-triazina-1,2,4, 3-mercapto-6-metil-triazina-
-1,2,4, 3-mercapto-5,6-dimetil-triazina.

En lugar de los compuestos mercapticos
libres pueden utilizarse sus sales de metales alcalinos
o de amonio o agentes formadores de mercaptanos talés
como por ejemplo sales de isotiouronio.

Los hetercaril-mercaptanos de la fodrmula
XVIT, utilizados, pueden obtenerse a partir de corres-
pondient es halogenoheterociclos por reaccioén con sulfu
ro de hidrogeno.

| Como sustancias de partida de la fdrmula
XVIII entran en consideracidn, por ejemplo l-metil-, '
l-gtil-2-mercapto-metil- ¢ l-metil-, l-etil—z-mercapto;
~(l~etil)=5-nitro-imidazoles o sus sales de metales
alcalinos o de amonio o agentes formadores de mercapta-
nos tales como por ejemplo sales de isotiouronio.

Como sustancias de partida de la fdérmula XIX

- 11 -
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entran en consideracidn, por ejemplo, compuestos heteroari
licos de la férmula XVII en los cuales el grupo mercapto
estd reemplazado por un radical 2-, 3=, L-nitrobenciloxi,
2~y 3=, h=nitrobenzoiloxi, R«, 3~, A-nitro-bencenosulfoni
loxi, N,N'-diisopropil-isoureido, N,N'-diciclohexil~isourei
do, N'-piridoniloxi, succinimidooxi, ftalimidooxi, N -ben
zotriazoliloxi, Nl-benzoquinazoloniloxi, Nl-benzotriazing

niloxi.
Los compuestcs heteroarilicos de la férmula

XXX, utilizados, pueden ser preparados por reaccién de com-
puestos de las férmulas IV-XIII con compuestos hidroxi-hete
roarflicos o de compuestos de la férmula XV con compuestos

halégeno-heteroar{licos. Las reacciones se efectdan conve-

nientemente en cantidades equimolares.

Las reacciones se llevan a cabo ventajosamente
en un agente disolvente o de reparto. Para la reaccién de |
los compuestos II y IIT o bien XIV y XV entran en considera-

cidn preferiblemente disolventes apréticos, por ejemplo éte

res, tales como tetrahidrofurano, dioxano, etilenglicoldime

tiléter, etilenglicoldietildter, cetonas, tales como aaetoﬂé,
dietilcetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona, amidas,
tales como dimetilformamida, dimetilacetamida, N-metilpirro
lidona, tetrametilurea, hexametiltriamida de 4cido fosférico,

dimetilsulféxido, bases heterocfclicas, tales como piridina,

picolina, quinoleina.

- 12 -
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¥n tal caso se aconseja la utilizacibn de
un agente fijador de Acidos.

Como agentes fijadores de &cidos entran en
consideracién bases, tales como trietilamina o piridina,
asi como carbonatos y bicarbonatos de metales alcalinos y
alcalino~térreos, hidréxidos y alcéxidos, tales como por
ejemplo metéxidos, etéxidos, o butdxidos, de dichos meta-
les.

Las temperaturas de reaccidn se encuentran
entre O y 1002C; ventajosamente la reaccién se lleva a ca-
bo a la temperatura ambiente. Los tiempos de reaccién son
desde algunos minutos hasta algunas horas.

Para la reaccién de los compuestos XVI y
XVII o bien XVIII y X;X entran en consideracidén preferi-
blemente disolventes polares, por ejemplo alcoholes, ta-
les como metanol, etanol, propanol, isopropanol, butanol,
2-metoxi-etanol, 2-etoxi-etanol, cetonas tales como aceto-
na, dietilcetona, metiletilcetona, metilisobutilcetona,
amidas, tales como dimetilformamida, dimetilacetamida,
Nemetilpirrolidona, tetrametilurea, hexametiltriamida
de 4cido fosférico, dimetilsulféxido, bases heterocicli-
cas, tales como piridina, picolina, quinoleina.

En caso de utilizarse los compuestos mer
cépticos libres de la férmula XVII se aconseja la utili

zacién de un agente fijador de 4cidos. Como agentes fi

- 13 -
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jadores de 4cidos entran en consideracidn bases tales
como trietilamina o piridina, asi como carbonatos y
bicarbonatos de metales alcalinocsy alcalino-térreos
as{ como hidréxidos y alcéxidos tal como por ejemplo
metbéxidos, etdxidos o butbdxidos, de dichos metales.

Las temperaturas de reacciédn pueden en
contrarse en general entre O y 1002C, preferiblemente
entre 20 y 802C., Los tiempos de reaccidn, dependiendo
del margen de temperaturas, son desde algunos minutos
hasta algunas horas.

" §1 aislamiento de los productos del pro-
cedimiento se efectia de acuerdo con métodos usuales me
diante separacién por destilacién de los disolventes uti
lizados o mediante dilucién de la solucibén de reaccién
coq agua. DEventualmente puede efectuarse una purifica-
cién por recristalizacién en un disolvente apropiado o en
una mezcla de disolventes apropiados.

(lL-alcohil~-5-nitro-~imidazolil~2~alcohil)~
-~héteroaril-sulfuros de la férmula I son apropiados para
coﬁbatir enfermedades protozoarias en hombres y en ani-
males, tal como son provocadas, por ejemplo, por infec-
ciOnés con Trichomonas vaginalis, Entamoeba histolytica
y Trypanosoma cruci, Tryp. brucci, Tryp. éongolense.

Ejemplos de preparacibdn:

Ejemplo 1

- 1l -
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1-metil-2-(2-piridiltiometil )=~5~nitro-imidazol

12,3 g (0,04 moles) de l-metil-2-(L4-ni
trobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol y 4,5 g (0,04 mo

les) de 2-mercaptopiridina son disueltos en 200 ml de

_dimetilformamida, se afiaden 5,6 g (0,04 moles) de car

bonato de potasio anhidro y la mezcla de reaccién se

calienta durante 1 hora a 60¢C con agitacidn. Después

del enfriamiento, la carga se mezcla con 200 ml de

agua, la sustancia precipitada se filtra con succién

y se recristaliza en isopropanol con adicién de carbén.
De este modo se obtienen 8,2 g = 81% de la

teor{a de l-metil-2-{R-piridiltiometil)-5-nitro~-imidazol

de punto de fusién 1472C en forma de cristales de color

crema.

Bl l-metil-2-(2~piridiltiometil)=-5-nitro-
~imidazol se obtiene con iguales rendimientos a partir
de l-metil-2-(3-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol

y 2-mercapto-piridina en presencia de carbonato de

.potasio en condiciones iguales a las que se describen

en el Ejemplo 1. ‘ -
El l-metil-2-(4-nitrobenzoiloximetil)-5-
~nitro-imidazol utilizado como sustancia de partida se
puede obtener por reaccidn de l-metil-z-hidroximetil-5—
~nitro-imidazol con cantidades equimolares de cloruro de

L=-nitro-benzoilo en piridina a 10-20%C con un rendimien

- 15 -
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to casi cuantitativo y un punto de fusién de 147¢C.

De igual manera puede obtenerse la sus-
tancia de partida l-metil-2-(3-nitro-benzoiloximetil)-
~5-nitro~imidazol a partir de l-metil-2-hidroximetil-
=5=-nitro~imidazol y cloruro de 3-nitrobenzoilo con un
punto de fusidén de 1499C. |

En lugar de con piridina como agente fi-
jador de 4cidos y disolvente, la reaccién puede llevarse
a cabo también en acetona con adicidn de trietilamina.

lemetil~2~(2-piridiltiometil }=5~nitro-imidazol

puede prepararse igualmente del siguiente quo:

27,4 g (0,1 moles) de l-metil-2-{Nl-benzo
triazoliloximetil)-5-nitro-imidazol y 13,3 g (0,1 moles)
de sal sédica de Z2-mercaptopiridina son suspendidos a la
temperatura ambilente en 200 ml de dimetilformamida. I&n
una reaccidn ligeramente exotérmica hasta L02C pasa la
totalidad a disolucidén. Después de enfriamiento a la
temperatura ambiente (durante 15 minutos) la solucién de
reaccién es vertida en hielo/agua, el precipitado es
filtrado con succién y recristalizado en isopropanol con
adicién de carbém. {

Rendimientot 2,3 g = 92% de la teorfa,

punto de fusidn 1479C.

l-metil-2-(2-piridiltiometil)-5-nitro~imidazol

se obtiene ademés de manera andloga por reaccién de l-mg

- 16 -
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til=2-(N-succinimidooximetil)-5~nitro~imidazol o de l-me
til-2-(Nl—benzotriazinoniloximetil)-S-nitro—imidazol
con sal sbdica de 2-mercaptopiridina en dimetilforma
mida.

El l-metil-2-(Nl-benzotriazoliloximetil)-
~5-nitro-imidazol utilizado como sustancia de partida pue
de obtenerse por reaccién de l-metil-2-clorometil-5-ni
tro-imidazol con cantidades equimolares de Nl-hidroxi
benzotriazol en butanona y en presencia de trietilami
na a 60-809C con elevado rendimiento y un punto de fu-
sibén de 1642C.

De igual manera, puede obtenerse la sus-
tancia de partida de l-etil-2-(N-succinimidooximetil)-
~5-nitro-imidazol a partir de l-metil-2-clorometil-5-
-nitro-imidazol y N-hidroxisuccinimida con un punto
de fusién de 1832C y asimismo puede obtenerse la sus-
tancia de partida l-metil-2-(Nl-benzotriazinoniloxime
til)~-5-nitro-imidazol a partir de l-metil-2-clorometil~
=5-nitro-imidazol y Nl-hidroxibenzotriazinona con un
puntc de fusidn de 206%C.

1-metilo-2-(2-piridiltiometil )-5-nitro-imidazol

Este compuesto se obtiene de igual manera por reaccidn de

1-metil-2-(N-ftalimidooximetil)-5-nitro-imidagzol 6 1-metil-
2~(4-nitrofenilsulfoniloximetil)-5-nitro-imidazol con sal
sbdico de 2-mercaptopiridino en dimetilformamida.
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El 1-metil-2-(N-~ftalimidooximetil)-5- nitro-
imidezol utilizaedo como sustancla de partida puede obten-

erse por reaccién de 1-metil-2-chlorometil-5-nitro-imidazol

con N~hidroxiftalimido en butanoma: en presencia de tri-

etilamina con un punto de fusibn de 239%C.

El 1~metil~2-(4—nitrofenil—sulfoniloximetil)—
S5-nitro-imidazol utilizado como sustancia de partida puede
obtenerse por reaccibn de 1-metil-2-hidroximetil-5-nitro -
imidazol con &cido de cloruro de 4-nitrofenil-sulfonico
en piridina com un punto de fusién de 230%C.

El 1-metil=2~clorometil-5-nitro-imidazol utili-
gado como sustancia de partida estéd preparedo de acuerdo
con la solicitud alemana publicada DOS No. 1.595.929 por
reaccldén de 1-metil-2-hidroximetil-5-nitro-imidazol (veasé
la solicitud alemana publicade DOS No. 1.470.102) con
tionileloruro.

El 1-metil~2=(N-succinimidooximetil)~5-nitro-
imidazol utilizado coﬁo sustancia ﬁe partida se obtiene
por redccldn de 2-metil-2-clorometil-5-nitro-imidazol con(
N-hidroxisuccinimido en butanona en presencia de trietil -
emine con un punto de fusibém de 183%C.

De igual manaera se obtiener c¢on buenos

rendimientost
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Ejemplo 2.
l-metil-2=(3-piridiltiometil)~5-nitro-imidazol de punto
de fusién 1279C a partir de l-metil-2-(4-nitrobenzoilo-

ximetil)=5=-nitro-imidazol y 3-mercaptopiridina.
Ejemplo 3.

l-metil-2-(4-piridiltiometil)=-5~nitro-imidazol de punto

’

de fusién 1432C a partir de l-metil-2~(L—nitrobenzoiloxg
metil)-5-nitro-imidazol y 4-mercaptopiridina.

Ejemplo L.
lemetilew2«(N-oxi~R-piridiltiometil)~5-nitro-imidazol
de punto de fusién 2579C con descomposicién a partir de
l-metil-2=-(4=-nitrobenzoiloximetil)=5-nitro-imidazol y
zQﬁErcaptopiridin-N—éxido.

Ejemplo 5.
l-metil-2-(N-oxi-3-piridiltiometil)}-5-nitro-imidazol a
partir de l-metil-2-(4-nitrobenzoiloximetil)}-5-nitro~
~-imidazol y 3-mercapto—piridin-N-éxido. ‘

Ejemplo 6.
l-metil-R=(N~oxi-4f-piridiltiometil)~5-nitro-imidazol
de punto de fusién 2502C con descomposicién a partir de
l-metil=-2=(4-nitrobenzoiloximetil )=5=nitro~-imidazol y
L-mercaptopiridin-N-éxido. |

Ejemplo 7.
legtil-2-(2-piridiltiometil)~-5-nitro-imidazol de punto

de fusibén 682C, con descomposicidn, a partir de l-etil-
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-2~(L~nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol y 2-mer
capto-piridina.

Ejemplo 8.
l-etil~2-(3=piridiltiometil)-5-nitro-imidazol a partir
de l-etil-2~{4-~nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol
Yy j—mercapto«piridina.'

Ejemplo 9
l-etil-2-(4-piridiltiometil)~5-nitro-imidazol de punto
de fusidn 652C con descomposicibn, a partir de l-etil-
~2-(4-nitrobenzoiloximetil)~-5~nitro-imidazol y L-mer
captopiridina.

Ejemplo 10.

l-etil=2~(N~oxi~2~piridiltiometil)=5-nitro-imidazol de
punto de fusién 17690, con descomposicién, a partir de
legtil=2-(L4-nitrobenzoiloximetil)-5-nitto-imidazol y
2=-mercaptopiridin~N-b6xido.

Ejemplo 11.
l-etil-2«(N-oxi~3~piridiltiometil)-5-nitro~imidazol a
partir de l-etil-2-(L-nitrobenzoiloximetil)=5-nitro-
imidazol y 3-mercapto-piridin-N-béxido.

Ejemplo 12, .
l-etil—z-(N»oxi-h~piridiltiometil)—5-nitro—imidazol-de
punto de fusibén 1672C, con descomposicidn, a partir de
l-etil-2«(L~nitrobenzoiloxi-metil)=5-nitro-imidazol y

L~mercaptopiridin~-N-éxido.
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Ejemplo 13.
l-metil-2-(5-bromopiridil-2-tiometil)~-5-nitro~-imidazol
de punto de fusién 1162C a partir de l-metil-2-(L~-ni
‘trobenzoiloximetil)~5-nitro-imidazol y 2-mercapto-5-
=bromopiridina.

. Ejemplo 1l4.
l-metil~2«(5-cianopiridil-2-tiometil)-5-nitro-imidazol
de punto de fusién 1809C a partir de l-metil-2-(L-nitro
benzoiloximetil)-S-nipro—imidazol y 2-mercapto-5-ciano
piridina.

Ejemplo 15. .
l-metil-2-(5-nitropiridil-2-tiometil)~-5-nitro~-imidazol
de punto de fusibén 1429C a partir de l-metil-2-(L-nitro
benzoiloximetil)-5-nitro-imidazol y R-mercapto-5-nitro
piéidina.

Eiemplo 16.
legtil=2~(5~-nitropiridil-=2-tiometil)~-5-nitro~imidazol
de punto de fusidn 632C a partir de l-etil-2-(L4-nitro
benzoiloximetil)-5-nitro~imidazol y 2-mercapto-5-nitro
piridina.

De igual manera se pueden preparar ade-
inés
lemetil=2-(5-fllorpiridil-2-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-metil-2-(5~-cloropiridil~2«tiometil)=-5-nitro-imidazol

l-metil-2-(3-fldorpiridil-2-tiometil)~5~-nitro-imidazol
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l-metil=2~(3-cloropiridil-2~-tiometil)-5-nitro~imidazol
1-metil~2~-(3-bromopiridil-2-tiometil)~-5~nitro~-imidazol
l-metil-2~(3-cianopiridil-z-tiometil)-5~nitro-imidazol

l-metil-2-(3-nitropiridil-Z-tiomgtiI)-5-nitro-imidazol
lemetil-2=-(5-fltorpiridil-3-tiometil)~5-nitro-imidazol

lemetil=2=(5~cloropiridil-3~tiometil)=5-nitro~imidazol
l-metil=2-{5-bromopiridil~3~tiometil)~5-nitro~imidazol
lemetile2-(5-cianopiridil-3-tiometil)-5-nitro~imidazol
l-metil=2«(5-nitropiridile3~tiometil)~5-nitro~-imidazol
lemetileR~(3=fliorpiridil-k-tiometil)~5-nitro-imidazol
lemetil-2=(3=cloropiridil-k-tiometil)-5-nitro~imidazol
l-metil~2~{3=bromopiridil-h=tiometil)~5-nitro~imidazol
lemetil=2~(3~cianopiridil-betiometil)=5-nitro~imidazol
lemetil=2=(3=nitropiridil=b=tiometil)=5-nitro-imidazol
iaetilnz—(5-flﬁorpiridil-2~tiometil)-5-nitro-imidazol

lwgtile2«(5~cloroplridile2-titmetil)=5-nit ro-imidazol

legtilele(5=bromopiridil=2=tiometil)=5-nitro=~imidazol
l-etil-zu(5~cianopiridﬁl~2~tiometil)~5—nibro-imidazol
legtile2=(3-fliorpiridil-2-tiometil)=5~nit ro~-imidazol
luptile2=(3~cloropiridil-2=tiometil)~5-nitro~imidazol
legtil=2~(3~bromopiridil-2-tiometil)=5~nit ro-~imidazol
l-etil-2=(3~cianopiridil-2-tiometil)-5-hitro~imidazol
Lmetilege(Jenitropiridil-2-tiomets1) m5-nitro~inidazol
legtileR=(5~fliorpiridile3ntiometil)=5=nitro~imidazol
legtile?~(5~cloropiridil=3-tiometil)~5-nitro~-imidazol
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l1-etil-2-(5-bromopiridil-3-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-etil-2-{5~cianopiridil-3-tiometil)~5-nitro-imidazol
leetil-2~(5~nitropiridil-3-tiometil)~-5-nitro-imidazol
l-etil-2-(3=fliorpiridil-b-tiometil)-5<nitro-imidazol
1-eti1-2-(3-—c1oropifidil-h-tiometil)—S—nitro—imidazol
l-etil-2-(3-bromopiridil-b-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-etil-2-(3-cianopiridil-t-tiometil)=-5-nitro-imidazol
l-etil=2=~(3-nitropiridil-k-tiometil)-5-nitro-imidazol
l~metil-2-(l,B-tiazolil-Z—tiomeﬁil)-5-
~nitro-imidazol, punto de fusién 842C, a partir de 1~
-metil-2-(hk-nitrobenzoiloximetil)=5-nitro-imidazol y

2~mercapto=l,3~tiazol.

l-metil=R~(1l,3,4-tiadiazolil-2-tiometil)-

~5-nitro-imidazol de punto de fusion 106¢C a partir de
l-metil-z-(h—nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol y
2-mercapto-1,3,4-tiadiazol. .

l-metil-2~(5-metil-1,3-0xazo0lil-2~tio
metil)=-5-nitro-imidazol de punto de fusidn 959C a par-
tir de l-metil-2-(4-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro~imi =
dazol y 2-mercapto-5-metil-l,3-oxazol.

l-metil-2-(5-metil-1,3-tiazolil-2-tig
metil)-5-nitro-imidazol de punto de fusidn 795C a par-
tir de l-metil-2~-(4-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro~imi
dazol y 2-mercapto-5-metil-1,3-tiazol.

l-metil-2-(5-nitro-1,3-tiazolil~2=tio
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metil)-5-nitro-imidazol de punto de fusidn 1602C a
partir de l-metil-2~(h-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-
imidazol y 2-mercapto=-5-nitro-1,3~tiazol.
l-metil-z-(5-metil-l,3,b~oxadiazolil-2—‘
tiometil)-5-nitro-imidazol de punto de fusidn 1429C a
partir de l-metil-2-(4-nitro~benzoiloximetil)-5-nitro-
~imidazol y 2-mercapto-5-metil-l,3,4-o0xadiazol.
l-metil-2-(5-ciano-1,3~tiazolil~-2-tig
metil)-S-nitro—imidaiol de punto de fusion 185-1872C
a partir de l-metil-2-(4~nitrobenzoiloximetil)~5-nitro-
~-imidazol y 2-mercapto-5-ciano-1,3-tiazol.
l-metil-2-(5-metil-1,3,4-tiadiazolil~R~
-Eiometil)-5-nitro-imidazol de punto -de fusion 129¢C
a partir de l-metil=-2~-(k-nitrobenzoiloximetil)-5-ni
tro~imidazol y 2-mercapto~5-metil~l,3,4-tiadiazol.
l-metil-2~(5-amino=-1,3 k-tiadiazolil-2-
tiometil)-5-nitro-imidazol de punto de fusidn 1762C a
partir de l-metil-2~(h-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-,
~imidazol y 2-mercapto~5-~amino=-l,3,k-tiadiazol.
l-etil-2-(5-nitro~l,3-tiazolil-2~tiome
til)-5-nitro-imidazol de punto de fusion 85-882C §
partir de l~etil-2—(h-nitro-benzoiloximefil)#5—nitro-

~imidazol y 2-mercapto=~l,3-tiazol.
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l-metil-2-(1,3~oxazolil-2-tiometil}—5-nit ro-imidazol
l-metil-2-(1,3,4-oxadiazolil-2~tiometil)~5-nitro~-imidazol
l-metil-2-(l,2,3,L~oxatriazolil-5~tiometil)-S-nitro-imi
dazol
l-metil-2-(1,2,3,4~tiatriazolil=5~tiometil)~5-nitro~imi

dazol

l-metil-2-(5~amino-1,3~oxazolil-2-tiometil)-5-nitro-imi

dazol
1-metil-2-(5-ciano-1,3~o0xazolil-2-tiometil)~-5-nitro~imi
dazol
l-metil-2-(5-nitro-1,3-oxazolil-2-tiometil)-5-nitro-imi
dazol
l-metil~2=-(5-amino—-1,3,~tiazolil-2~-tiometil)-5-nitro-
-imidazol
lemetil-2=(5-amino-1,3,k-oxadiazolil-2~tiometil) =5-ni
tro~imidazol
lemetil-2-(5-ciano~1,3,4k-oxadiazolil-2~tiometil)-5-ni
tro-imidazol
l-metil=2=(5-nitro-1,3,k-0xadiazolil-2~tiometil)-5-ni

tro-imidazol

. lemetil=2-(5-ciano~1,3,4~tiadiazolil-2~tiometil)~5-ni

tro-imidazol
l-metil-2w(5=-nitro~1l,3,4~tiadiazolil-2-tiometil)-5-ni

tro-imidazol
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l-etil-2-(1,3-0oxazolil-2~tiometil)-5-nitro-imidazol
l-etil-2-(1,3-tiazolil-R~tiometil) -5-nitro-imidazol
l=etil~2-(1,3,k~oxadiazolil~2~-tiometil)=~5~nitro-imidazol
l-etil=R?~(1,3,4k-tiadiazolil-2~tiometil)=5-nitro-imidazol
l-etil=2-(1,2,3,hk-oxatriazolil-5~tiometil)-5-nitro-imidazol
l-etil=-2~(1,2,3,4-tiatriazolil~5-tiometil)~5-nitro~-imidazol
l-etil-2-(5~metil-l,3-oxazolil-2-tiometil)-S—nitro-imidazol
l-etil~2~(5-amino-1,3-oxazolil-2~-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-etil-2-(5-ciano-1l,3-oxazolil-2-tiometil)~5=-nitro~imidazol
leetil-2-(5-nitro-l,3-oxazolil-2-tiometil)~5-nitro~imidazol
l-etile2-(5~metil-l,3-tiazolil-2~tiometil)=5-nitro-imidazol
l-etil-2-(5-amino-1,3-tiazolil-2-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-etil-2-(5-ciano~l,3-tiazolil-2~tiometil)~-5-nitre-imidazol
leetil=2-(5-metil-l,3,4~o0xadiazolil~2~tiometil)~-5-nitro-
-imidazol
l-etil=2~(5-~amino-1,3,4-oxadiazolil-2~tiometil)~5-nitro-
~imidazol
l-gtile2-{5=-ciano~1,3,4=0xadiazolil-2=tiometil)-5~nitro~ -
~imidazol
legtile2~({5=nitro=1,3,4=o0xadiazolile2-ticmetil)~5~nitro=-
imidazol
l-etil-2-(5-metil-1,3,k-tiadiazolil-2-tionetil)~5-nitro-
~imidazol

l-etil=2-(5-amino~1,3,4~tiadiazolil-2-tiometil) ~5-nitro~

-imidazol
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"l-etil-2-{5-ciano-1,3,k-tiadiazolil2-tiometil)-5-nitro-

“imidazol

1-etil-2-(5-nitro-1,3,k-tiadiazolil-2-tiometil)~5-nitro-
imiddzol
 l-metil-2-(pirimidil-2-tiometil)-5-nitro-
~-imidazol de punto de fusion 1432C a partir de l-metil-
~2-(b~nitrobenzoiloximetil)~5-nitro-imidazol y 2-mercap
1l-metil-2-(6-metoxi-piridazinil-3-tiome
til)=5-nitro-imidazol de punto de fusion 922C a partir
de l-metil-2-(b-nitrobenzoiloximetil)~5-nitro-imidazol
y 6-metoxi-3-mercapto-piridazina.
l-metil-2-(bk-metil-b-metoxi-pirimidinil~
~2-tiometil)~5-nitro-imidazol de punto de fusidn 1659C
a partir de l-metil-2-(hk-nitrobenzoileximetil)~5-nitro-
-imidazol v L,6-dimetoxi-2-mercapto-pirimidina.
l-metil-2«(5=-cloro~-pirimidinil-2-tiome
til)-5~nitro-imidazol de punto de fusidn 127¢C a partir
de l-metil-2-(4-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol )
y 5=-cloro-2-mercapto-~pirimidina. '
l-metil-2~(5-ciano-pirimidinil-2-tiome
til)-5~-nitro-imidazol de punto de fusidn 1582C a partir
de l-metil-z—(h-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imida201
y 5=-ciano=-2-mercapto~-pirimidina.
l-metil-2-(5-nitro-pirimidinil-2-tiome

ti1)-5-nitro-imidazol de punto de fusidén 1279C a partir
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de l-metil~2-(4k-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol
y S5enitro-2-mercapto-pirimidina.
l-etil-2~(pirimidinil-2-tiometil)=5-ni
tro-imidazol de punto de fusidn 642C a partir de l-etil-
-2=(k-nitrobenzoiloximetil)~5-nitro~imidazol y 2-mer
capto~pirimidina.
l-metil-2~(pirimidinil-h~tiometil)~5-

to-pirimidina.
- l-metil-2-(4-metil~pirimidinil~-2-tiome
til)=5-nitro~-imidazol de punto de fusidn 138¢C a partir
de l-metil-R=-(4-nitrobenzoiloximetil)=-5-nitro-imidazol
v bemetile-2-mercapto-pirimidina.
lemetileR=(5~metil-pirimidinil-2-tiome
til)=5-nitro-imidazol de punto de fusidn 1229C a partir
de l-metil=2~(4=-nitrobenzoiloximetil)~-5-nitro-imidazol y
5-metil-2-mercapto-pirimidina.
l-metil~2~(4,6-dimetil—pirimidinil-2-
~tiometil)-5-nitro~-imidazol de punto de fusidn 1118C a -
partir de lemetil~2~{4-nitrobenzoiloximetil)=5-nitro-

~imidazol y 4,6~dimetil-R-mercapto-pirimidina.
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1-metil=2-(b-metoxi-pirimidinil-2-tiome
til)-5-nitro-imidazol de punto de fusidn 1962C a partir
de 1;met11-2~(h-nitrobenzoiloximetil)-S-nitro-imidazol
y h-metoxi-2-mercapto-pirimidina, ’ .

l-metil-2-(piridazinil-3-tiometil)-5-
-nitro-imidazol de punto de fusidn 1729C a partir de
l-metil-2~(k-nitrobenzoiloximetil)«~5-nitro~imidazol y
3-mercapto~piridazina.

l-metile2=-(b-metil-piridazinil-3-tiome
til)=5-nitro-imidazol de punto de fusidn 162¢C a partir
de l-metile2~(k-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol

y 6-metil-3-mercapto-piridazina.

p—————y
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l-etil-2-(pirimidinil-4-tiometil)-5-nitro-imidazol
1-gtil-2=(5-ciano-pirimidinil-t-tiometil)-5-nitro~imidazol
l-etileR=(6-ciano-pirimidinil-k-tiometil)~5~-nitro-imidazol
l-etil-2-(5-nitro-pirimidinil-4-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-etil-2-(pirazinil-R-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-etil-2-(3~ciano-pirazinil-2-tiometil)~5=-nit ro-imidazol
leetil=2~(5-ciano-pirazinil-2-tiometil)-5-nitro-imidazol
i-metil-z-(l,B,5-triazinil-2~tiometil)-5-nitro-imidazol
lemetile2«-(b-metil-1,3,5-triazinil-2-tiometil)-5~nitro-
~-imidazol
1-metil-2-(k,6-dimetil-1,3,5-triazinil-2-tiometil)~5-
~nitro~imidazol
l-metil-2~-(4-metoxi-1,3,5~triazinil-2-tiometil)=5-nitro-
~imidazol
l-metil-2-(4,6-dimetoxi=1l,3,5-triazinil-2-tiometil)~5~ni
tro-imidazol de punto de fusidn 1129C
lemetil~2=(1,2,4-triazinil-3-tiomet1l)~5-nitro-imidazol

de punto de fusidn 1032C
1-metil2~(5-metile~1,2,b-triazinil-3-tiometil) -5-nitro~
-imidazol
l-metilw?~(6-metilel,R,4=triazinil-3-tiometil)~-5-nitro-
~-imidazol, de punto de fusién 1262C
l-metil-2-(5,6-dimetil~1,2,4~triazinil-3-tiometil)~5-
-nitro-imidazol, de punto de fusidn 1382C
leetil=2~(1,3,5=-triazinil-2-tiometil)-5-nitro-imidazol
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l-etil-2-(2~-metil-pirimidinil-hk-tiometil)~5-nitro-
-imidazol -
l-etil-2~(6-metil-pirimidinil-b-tiometil)~5-nitro-imi
dazol

5 1l-¢til-2-(2-metoxi~pirimidinil-b-tiometil)-5-nitro-imi
dazol
l-etil-2-(6~-metoxi-pirimidinil-k-tiometil)~5-nitro-imi
dazol
l-etil~2-(2,6-dimetil-pirimidinil-b-tiometil)=5-nitro-

10 ~imidazol
l-etil-2-(2,6~dimetoxi-pirimidinileb-tiometil)~5-nitro-
~imidazol
l-etil-2~(2-metil-b6-metoxi-pirimidinil-b~tiometil)-5-ni
tro~imidazol .

15 1-ét11-2-(2-metoxi-6-metil-pirimidinil~k-tiometil)-5-
-nitro-imidazo%
l1-etil-2-(3-metil—pirazinil-2-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-etile2-(5-metil-pirazinil-2-tiometil)-5-nitro~imidazol
l-etil-Z-(3-metoxi-pirazinil~2-tiometii)—5-nitro-imidazol

20 l-etil-2-(5-metoxi-pirazinil-z-tiometil)-5-nitro-imida§ol ‘
lagtile2«(piridazinil=-3-tiometil)-5-nitro~-imidazol
l-gtil-2-(6<ciano-piridazinil«3~tiometil)-5-nitro~imidazol
legtil-R=(b-ciano-pirimidinileR~tiometil)=5-nitro~imidazol
l=gtile2-(5~ciano-pirimidinil-2-tiometil)=5-nitro-imidazol

25 logtilele(5~nitro-pirimidinil=2=-tiomatil) ~§~nitro~inidazol
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l-metil-2-(5-metoxi-pirazinil-2-tiometil)-5~-nitro-imidazol
l-metil~2-(6-ciano-piridazinil-3-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-metil=2~(h=ciano~pirimidinil=2-tiometil)-5-nitro-imidazol
1-metil-2~-(5-flior-pirimidinil-2 ~tiometil)-5-nitro-imidazol
l-metil~2-(5-bromo~pirimidinil-2-tiometil)~5-nitro~imidazol
lemetil-2«(5~ciano~pirimidinil-b-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-metil-2-(6b-ciano-pirimid inil=hetiometil)~5-nitro-imidazol
l-metil-2-(5=f10or-pirimid inil-k-tiometil)-5-nitro~imidazol
lemetil-2-(5-cloro-pirimidinil-b=tiometil)-5-nitro-imidazol
lemetil-2«(5-bromo-pirimidinil-k-tiometil)~5-nitro~imidazol
l-metil-2~(5-nitro-pirimidinil-4-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-metil-z-(3-ciano-pirazinil-?-tiometil)-5-nitro-imidazol
';-metil-z-(5~ciano-pirazinil-2-tiometil)-S-nitro-imidazol
leetil-2=(6-metil-pirtdaginil-3-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-etile2-(bemetoxi-piridazinil-3-tiometil)-5-nitro-imidazol
legtile2-(k~metil-pirimidinil-2~tiome til)=5-nitro-imidazol
legtil-2«{5=metilepirimidinil-2~tiometil)~5-nitro~imidazol
lugtileR- (bemetoxipirinidinile2~tiometil)~5-nitrowimidazol
leetile?=(5=metoxi-pirimidinileR~tiometil)=5~-nitro-imidazol
l-etil-z-(h,6-dimetil~pirimidinil-2-tiomatil)-ﬁ-nitro-iéi
dazol

l-etile2=(b,6-dimetoxi-pirimidinil-2-tiometil)~5-nitro-

=imidazol

legtile2w~(b-metileb-metoxi-pirimidinil-2-tiometil)~5-ni

tro-—imidazol
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-nitro-imidazol de punto de fusidén 1119C a partir de l-me

"til-2-(benitrobenzoiloximetil)~-5-nitro~imidazol y L-mer

capto-pirimidina.
l-metil-2-(2,6-dimetil-pirimidinil-4-tio
metil)-5-nitro-imidazol de punto de fusidn 1008C a partir
de l-metil-2~(4-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro-imidazol y
2,6-dimetil~k-mercapto-pirimidina.
l-metil-2-(pirazinil-2-tiometil)~-5-nitro~-
~imidazol de punto de fusion 1462C a partir de l-metil-2-
-({4-nitrobenzoiloximetil)-5-nitro~-imidazol y 2-mercapto-
—pirézina.
l-meéil-z-(S-metoxi-pirimidinil-2—tiometil)-5—nitro-imidazol
l-metil~2~(4yb~dimetoxi-pirimidinil-2-tiometil)~5-nitro-
~imidazol
l-meﬁil-z-(2-metil—pirimidinil-h-tiometil)—S-nitro—imidazol
l-metil-2-(6-metil—pirimidinileb=tiometil}-5-nitro-imidazol
l-metil-2-(2-metoxi-pirimidinil-b-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-metil-2-(6~metoxi-pirimidinil-k-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-metil=2~(2-metil-b-metoxi-pirimidinil-s-tiometil)=~5-ni
tro-imidazol |
lemetile2-(2-metoxi~-b-metil-pirimidinil-b-tiometil)-5-ni
tro-imidazol
l-metile~2~(3-metil-pirazinil-2-tiometil)=-5-nitro-imidazol
l-metile2~(5-metil-pirazinile-2~tiometil)=5-nitro~-imidazol
l-metil~2~-(3-metoxi-pirazinil-2-tiometil)~5-nitro-imidazol
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1-etilm2~(4-metil-1,3,5~triazinil-2-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-etil-2-(4,6-dimetil-l, 3,5-triazinil-2-tiometil)~5~nitro-imi-
dazol
l-etil~2—(4-metoxi-l,3,5-triazinil-2—tiometil)—S-nitro-imidazol
1-etil-2-(4,6-dimetoxi~1,3,5-triazinil-2~tiometil-5-nitro-imi-
dazol
1-etil=2~(1,2,4,~triazinil~3-tiometil)~5-nitro-imidazol
l-etil-2-(5-metil~l,2,4~triazinil-3-tiometil)-5-nitro-imidazol
l-etil-2-(6-metil-l,2,4-triazinil-3-tiometil)-5-nitro-imidazol
l—etil—Z—(5,6-dimetil—l,2,4;triazinil~3-tiomeﬁil)-5-nitro-imi-
dazol

La presente solicitud, que corresponde a las
presentadas en la Repiblica Federal Alemana, el 15 de Noviem—
bre de 1974, bajo el nimero P 24 54 728.2 y 23 de Noviembre
de 1974, bajo el mimero P 24 55 582.6, se acoge a los benefi-
cios del artfculo 51 del vigente Estatuto sobre Propiedad In-

dustrial.

-  REIVINDICACIONES =

Los puntos de invencidén propia y nueva, que
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se presentan para que sean objeto de esta solicitud de Pa—~
tente de Invencidn en Espafia, por VEINTE afios, son los que
se recogen en las reivindicaciones siguientes:

12,- Procedimiento para la preparacidn de

. (1-alcohil=5-nitro~imidazolil-2-alecohil)~heteroaril-sul-~

furos de la férmula I,

N . .
, \ CH s. R3 (1)
F// [ .
2
0N B R

en donde Rl significa metilo o etilo; R2 significa hidré-
geno o metilo; ¥ B3 significa un sistema dé anillo hetero
ciélico, especialmente wun anillo de piridina, que puede
egtar sustituido con halbgeno tal como fldor, cloro, bro-
mo o yodo, con ciano o nitro; o significa un anillo de
oxazol, tiazol, oxadiazol, tiadiazol oxatriazol o tia-
triazol, que en cada caso pueden estar sustituidos con
metilo, ciano, nitro o amino, significa un anillo de
pirazol, imidazol, triazol o tetrazol, que en cada caso
pueden estar sustitufdos con metilo, fenilo, ciano, nitro
o amino, significa un anillo de pirimidina, piridagine o
pirazina, que en cada caso pueden estar sustituidos con
haldgeno tal como fldor, cloro, bromo o yodo, con ciano,

nitro, metio o metoxi, o significa un anillo de triazi-
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na, que puede estar sustitufdo con metilo o metoxi, ca-
racterizado porque se hacen reaccionar l-alcohilo=-2-

hidroxi-aleohil-5-nitro-imidazoles de la fdérmula (XVI)

| \>__ CH-O~Y
IF [ (xvI)
0 _I¥ | 2
2 R1 R

en donde Rl Yy R2 tienen los significados mencionados con
ocasién de la férmula I, e Y significa uno de los sgi-
guientes radicales:

nitrobencilo de la férmula IV

~CHy
(1v),

nitrobenzoilo de la férmula V

N02
-c.@/ | W,
| = |

nitrobencenosulfonilo de la férmula VI
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NO,

-802 (VI) '
dialcohilformamidino de la fdrmula VII
i
..(‘} (VII) )
HH-RY
Nl-piridonilo de la férmula VIII
"N /
/4 (viriy),
0
N-succinimido de la fdérmula IX
0
-N (IX),
0

N-ftalimido de la fdérmula X
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0
-ﬂ:#:[::] (x),
0

Nl-benzotriazolilo de la férmula XI

~N ; (XI),
\N:;N

Nlnbenzoquinazonolilo de la fdérmula XII

0
-N

\==N

Nt-benzotriazinonilo de la fdérmula XIII

0

(XI11),
...N\
Ne= N

en donde Rh significa un radical alcohilo de 1 a 8 dto

mos de carbono, de cadena recta, ramificado o ciclico,
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especialmente isopropilo, isobutilo o ciclohexilo, y el
grupo nitro puede encontrarse en los anillos en cuestion
en posiciones 2, 3 6 L; con un hetercarilmercaptanos,
o con lag sales de metales alcalinos o de amonio del

mismo de la foérmula XVII

A s R’ (XVII)

‘en donde % significa hidrdgeno, un metal alcalino, espe-

cialmente sodio o potasio, o amonio, y 13 tiene los signi
ficados indicados con ocasion de la férmula I; o se hacen
reaccionar un 1-alcohil-2-marcapto~alcohil~5-nitro-imi-

dagol de la foérmula XVIII

N
A\
_ | >—cn-s—z (XVIII),
N |
) d N , R2 )
2 Rl

en donde Rl, R? y 4 tienen los significados indicados, con

compuestos hetercariloxilicos de la fdérmula XIX

Y 0 R3 (XIX),

en donde Y v R3 tienen los significados indicados.
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2a.~ Procedimicnto para la preparacidn de
(l-aleohil-5=nitro-imidazolil-2-alcohil)~heteroaril-sul

furos de la fdrmula I,

N
| 3\ CH S R (1)
N |
Il R?
0 K R

en donde RY significa metilo o etilo; R? significa hidr$
geno o metilo; y R significa un sistema de anillo heterg
c¢fclico, especialmente un anillo de piridina, que puede
estar sustituido con haldgeno tal como fluor, cloro, bro
mo o yodo, con ciano o nitro;'o significa un anillo de
oxazol, tiazol, oxadiazol, tiadiazol, oxatriazol o tia
triazol, que en cada caso pueden estar sustituidos con
metilo, ciano, nitro o amino, significa un anillo de
pirazol, imidazol, triazol o tetrazol, que en cada caso
pueden estar sustituidos con metilo, fenilo, ciano, nitro
o0 amino, significa un anillo de pirimidina, piridazina_or
pirazina, que en cada caso pueden estar sustituidos con
haldgeno tal como flior, clors, bromo o yodo, con ciano,
nitro, metilo o metoxi, o significa un anille de triazi
nay que puede estar sustituido con metilo o metoxi, ca-
racterizado porque se hacen reaccionari-alcohil-2-hidro

xi-alcohil-5-nitro-imidazoles de la fdmula II
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2 (II)
0N | R

2 nl

en donde Rl y R? tienen los significados mencionados con

ocasidn de la férmula I, con un compuesto de la férmula

IIT

X Y (II1)

en donde X significa un haldgeno tal como cloro, bromo o

_yodo, e Y significa uno de los siguientes radicales:

nitrobencilo de la férmula IV

| NO,,
-CH, ®/ (1v),

nitrobenzoilo de la férmula V

-ﬁ.@ | | (v),

nitrobencenosulfonilo de la f£érmula VI
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NO,

-850, . | (vi),

T

dialcohilformamidino de la fdrmula VII

i
-% (VII),
NH-~RH
Nl~piridonilo de la formula VIII
-N ——/
4 (VIII),
N-succinimido de la férmula IX
0
-N ! (IX),
0

N-ftalimido de la fdérmula X
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0
-Nzﬁ:[::j (X),
0

Nl-benzotriazolilo de la férmula XI

7 '
NS .
R (X1),

\N;;N

Nlubenzoquinazonolilo de la férmula XII
. 0
(XI1),
- —

‘Nl-benzotriazinonilo de la férmula XIII

0

‘ (XTII),
-I“\N_——_-_-_N

en donde R¥ significa un radical alcohilo de 1 a &§ dto

mos de carbono, de cadena recta, ramificado o ciclico,
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especialmente isopropilo, isobutilo o ciclohexilo, ¥ el
grupo nitro puede encentrarse en los anillos en cucstion
en posiciones 2, 3 6 4; o porque se hacen reaccionar

l-alcohil-2-halogenoalcohil-5-nitro-imidazoles de la

N
| \>—cn———-x (XIV),
e

pl

férmula XIV

0,N.

en donde X tiene los significados mencionados con ocasidn

de la férmula III, con un compuesto de la férmula XV
Y s OH (XV),

en donde Y tiene los significados mencionados con ocasidn

de la férmula III, y los l-alcohil-2-oxialcohil-5-nitro-

~imidazoles asi obtenidos de la fdérmula XVI

N
l >—cn~—-o—x (XVI),
N , .
: 0N l B2
Rl

en donde Rl, R2 © Y tienen los significados arriba
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mencionados, se hacen reaccionar con heteroarilmercapta
nos, o con las sales de metales alcalinos o de amonio de

los mismos de la férmula XVII

% - S R (XVII),

en donde Z significa hidrdégeno, un metal alealino, espe~

cialmente sodio o potasio, o amonio, ¥ k3 tiene los signi

ficados indicados con ocasidn de la férmula I; o se hacen

reaccionar l-alcohil-2-mercapto-alcohil-5-nitro-imidazoles

de la formula XVIII

/I\l . :
| A\ . :
CH~S-%4 (Xv1II1),
N
O,N ' R2
2 Rl

en donde Rl, R? y Z tienen los significados indicados, con

compuestos hetercariloxilicos de la fdrmula XIX

Y 0 R’ (XIX),

en donde Y y R tienen los significados ihdicados.
3a.~ l-alcohil-2-oxialcohil-5~-nitro-imi

dazoles de la fdérmula XVI

. N
;//JE:: i>>_.?né———o~—-r (XVI),
0, T R?

Rt
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€,CeVe

en donde Rl, R2 e Y tienen los significados indigados en
la reivindicacidn 18, '

48 ,~ Procedimiento para la preparacidn de
(1-alcohil-5-nitro-imidazolil—-2-alcohil)-heteroaril-sul=—
furos.

Tal y como se descrito en la Memoria que
antecede y para los fines que se han especificado.

Esta Memoria consta de cuarenta y seis hojas
escritas a mdquina por una sola cara.

‘(1¢Myﬂ.1975
Madrid,
P.A.

Aert @ Klswnury

Por P
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