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1 Derivados de 2-carbalcoxiamino-bencimidazol 

con radicales a lcoh ilo , a c ilo , fenoxi y fe n ilt io  en posi­

ción 5(6) son conocidos como agentes antihelmínticos (P. 

Actor y otros, Nature 215, 321 (1967); DOS 2.029*637;

DOS 2.164.690).
Es objeto del invento un procedimiento para 

la  preparación de éteres y -cotonas 2-carbalcoxiamino-ben- 
cim idazolil-5 (6 ) - fe n íl ic o s , sustituidos con radicales bási­

cos, activos como antihelmínticos, de la fórmula (1 )
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en la que R̂  s ign ifica  a lcoh ilo  con 1 a 4 átomos de carbo­

no; X s ign ifica  oxígeno, azufre o J^C<=0 ; Y sign ifica  un 
grupo alcohileno con 1 a 4 átomos de carbono, de cadena 
recta o ramificada; y R̂  así como Rg sign ifican  un radi­
ca l a lcoh ilo  con 1 a 4 átomos de carbono, pudiendo sign i­

f ica r  los dos radicales R̂  y R2 * juntamente con e l átomo 

de nitrógeno que los lleva , también los an illos  p irro lid i 

not piperidino, morfolino o tiom orfolino, e l  cual está 

caracterizado porque se hace reaccionar un derivado de 

2 -amino-bencimidazol de la fórmula (2 )
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en la  que R-̂ , R2 , X e Y poseen los  significados indicados 

para la fórmula (1 ) ,  con una base orgánica o inorgánica 

fuerte, preferiblemente un alcoholato de metal alcalino, 

con un áster de ácido carbónico de la fórmula (3)

0"C (3 )
^ O R ,4

en la  que R  ̂ y R ,̂ independientemente entre s í , s ig n ifi­

can un radical a lcoh ilo  in ferior de 1 a 4 átomos de car­

bono, e l radical fen ilo  o e l radical para-n itro-fen ilo, 

con exclusión de agua, y porque las sales de carbamato 

obtenidas se transforman en caso deseado en los  esteres 
ácidos 2-bencimidazol-carbámicos libres de la  fórmula (1 ) 

por adición de una base, preferiblemente amoníaco.

Como radicales a lcoh ilo  en lo s  sustituyentes 

Rl, R2 y R3 entran en consideración especialmente metilo, 
e t ilo , propilo, isopropilo, bu tilo , butilo secundario y 

butilo  tercia rio . Como grupo alcohileno Y entran espe-
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cialmente en consideración los grupos etileno, propileno, 

butileno, m etil-etileno, metil-propileno y dim etil-etileno.

Ciertamente ya es sabido de la  memoria de 

patente de los Estados Unidos 3.460.642, que pueden prepa­

rarse l-a lcox icarbon il-2-aminobencimidazol de estructura­

ción sencilla  a partir de 2-aminobencimidazol por reacción 

con esteres de ácido clorofóm iico, y que aquellos pueden 

ser sometidos luego a transposición por calentamiento en 

piridina, dimetilformamida o aceton itr ilo  anhidros, para 

formar 2-alcoxi-carbonilamino-bencimidazoles. No obstante, 
la  transposición se logra sólo con rendimientos muy malos 

y conduce principalmente a subproductos. Sorprendentemente, 

la reacción de lo s  derivados de 2 -aminobencimidazol.de la 
fórmula (2 ) , dé estructuración más complicada, con un áster 

de ácido carbónico de la  fórmula (3 ) discurre por e l con­

trario  con excelentes rendimientos y sin formación de los 

isómeros en posición 1 indeseables.

La reacción se efectúa, por ejemplo, de 

acuerdo con e l siguiente esquema de reacción, s i  en c a lir  

dad de base se emplea metilato de sodio.
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R/tO-C-OH  ̂
* M

o (-1)

+ R¿,0H

Los nuevos- derivados de 2-amino-bencimidazol 

de la  fórmula (2 ), que sirven como¡material de partida, 

son preparados a partir de los derivados de orto-fenilen 

diamina de la fórmula (5h  por reacción con bromocianógeno. 
(Para los  compuestos de las fórmulas (5) a (9) véase pag. 

7 ). . ' .
Los derivados de orto-fenilendiamina de la  

fórmula (5 ) son obtenidos por reducción de un correspon­

diente derivado amino-nitrado de la fórmula (6 ) ,  en la que 

R ,̂ X e Y tienen lo s  mismos significados que en la fó r ­

mula (1 ). La reducción puede efectuarse por ejemplo por

QUAi
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hidrogenación en presencia de níquel Raney y de un d iso l­

vente ta l como metando dimetilformamida a temperaturas 

entre 20 y 60RC o por tratamiento con agentes reductores 

tales como d ition ito  de sodio.

Los derivados amino-nitrados de la fórmula 

(6 ) son preparados a su vez por reacción del correspondien­

te hidroxi-nitroam ino-difeniléter de la fórmula (Ó), en 

la  que X tiene* los  mismos significados que en la  fórmula 

(1 ) , convenientemente en forma de su sal de metal a lca lino, 

preferiblemente de 3a sal de sodio, con un compuesto básico 

de la fórmula (7)) en la que R ,̂ Rg e Y tienen los  mismos 
significados que en la fórmula (1) y Vi sign ifica  un grupo 
separable activo, ta l como halógeno, por ejemplo cloro , 

bromo o yodo, o ta l como el radical de un ácido oxigenado 

orgánico o inorgánico, t a l  como un grupo sulfato o de 
ácido paratoluenosulfónico, en un disolvente conveniente-, 

mente dipolar aprótico ta l como acetona, dimetilfoimamida 

o dim etilsulfóxido o en un alcohol ta l como metanol o eta- 

nol, a temperatura elevada, preferiblemente e l punto de 

ebullición ' d e l disolvente u tilizado. Una vez terminada la 

reacción, e l  disolvente es eliminado por destilación  y e l 

residuo, después de tratamiento con una base ta l  como ven­

tajosamente amoníaco o un hidróxido de metal alcalino ta l 

como le jía  de sosa, es aislado con utilización  de un d iso l­

vente no m iscible con agua, ta l  como acetato de e t i lo ,  di
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cloruro de metileno o cloroformo.
Lps hidroxi-nitroam ino-difeniléteres de la 

fórmula (á) son obtenidos a su vez por tratamiento de los  

correspondientes derivados con agrupación metoxi de la 

fórmula (9 b  en la que X tiene lo s  mismos significados que 

en la  fórmula (1 ) , con ácidos minerales fuertes, tales como 

preferiblemente ácido bromhídrico, o con compuestos orgá­

nicos, que pueden desprender dichos ácidos, tales como 

clorhidrato de piridina, a temperatura elevada, preferi­

blemente al punto de ebullición  de ]a solución acuosa de 

este ácido o de la solución del compuesto orgánico del 

tipo de sal en la base que constituye el fundamento del 

mismo, ta l  como por ejemplo piridina en e l caso del clorhi 

drato de piridina, y e l producto de reacción es aislado 

mediante dilución con agua.

Los transcursos de las reacciones pueden ser 
reproducidos por e l siguiente esquema:



27076

( 9)

( 8 )

( 6 )

( 5 )

(2 )
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Como sustancias de partida de la fórmula (2) 

entran en consideración por ejemplo:
4-(2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim ida3olil-5(6)-

éter

4-(3-dim etilam ino-propoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6 

éter
4-(4-dim etilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)

éter

4 - (2-dim etilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-amino-bencimidazo 

l i l -5 (6 ) -é te r

4- (2 -dime t ilamino-2 -met i l - e t  oxi)-f enil-2 -amino-ben cimida zo- 

111-3(6)-éter

4-(2-dim etilam ino-l,2-dim etll-etoxÍ)-fenil-2-am lno-bencim i 

d a z o lil-5 (6 ) -éter

4 - (2-dietilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6 ) -  
éter

4 -(3 -dietilamino-propox jj- fenil-2-amino-benc im idazolil-5 (6)- 
éter

4 - (4-dietilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6 )- 

éter

4 - (2 -d ietilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-amino-bencimidazo 

l i l -5 (6 )-é te r
4-(2-dietilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazo

li l -5 (6 )-é te r
4-(2-dietilam ino-l,2-dim etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim i

4. ^
!
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d a zo lil-5 (6 ) -é ter
4-(2-dipropilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)- 

éter
4-(3-dipropilam ino-propoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5 

(6 ) -éter

4 - (4-dipropilamino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5 

(6 ) -éter
4 - (2-d iprop ilam ino-l-m etil-etox i)-fe n il-2-amino-bencimida- 

z o l í l - 5 (6 )-é ter
4 - (2 -dipropilamino-2-meti 1-e to x i) - f  enil^-amino-bencimida- 

z o l i l - p ^ - é t e r
4 - (2 -dipropilam ino-l,2-dimeti1-e to x i) - f e n il-2-amino-bencimi- 

d a zo lil-5 (6 ) -éter
4-(2-diisopropilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5 

(6 ) -é ter
4 - (3 -diisopropilam ino-propoxi) - f e n il-2-amino-bencimidazolil- - 

5 (6)-éter
4 - (4-diisopropilam ino-butoxi)-fenil-2-amino-bencimidazolil- 

5(6 ) -éter
4 - (2 -d iisoprop ilam in o-l-m etil-etox i)-fenil-2-amino-bencimi- 

d a z o lil-5 (6 )-é ter
4-(2-diisopropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim i- 

d a zo lil-5 (6 )-éter
4-(2-d iisopropilam ino-l,2 -d im etil-etoxi)-fen il-2-am ino-

bencim idazolil-5 (6 )-éter
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4-(2-dibutilam ino-etoxi)-fenil-2-aniino-bencim idazolil-5(6).

éter

4 - (3 -dibutilam ino-propoxi)-fenil-2-am ino-bencimidazolil-5 

(6 ) -éter
4-(4-dibutilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-benciniidazolil-5(6)-

éter
4 - (2 -d ibu tilam ino-l-m etil-etox i)-fe n il-2-amino-bencimidazc- 

l i l - 5 (6 )-é ter
4-(2-dibutilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazo-

l i l - 5 (6 )-éter
4 -(2 -dibut ilamino-1,2 -d im etil-et o x i) -fenil-2-amino-benc imi- 

d a zo lil-5 (6 )-é ter

4 - (2 -p irro lid i1 -e tox i) -fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6) -  

éter
4 - (3 -p ir ro lid il-p ro p o x i) - f e n il-2-amino-bencimidaz o l i l - 5 (6 )-  

éter

4 - (4 -p ir ro lid il-b u to x i)-fe n il-2-amino-bencimidazolil-5 (6 ) -  

éter

4 - (2 -p ir r o lid il - l -m e t il-e to x i) - fe n il-2-amino-bencimidazolil- 

5 (6 ) -éter '

4 - (2 -p ir r o l id i l -2-m e til-e to x i)-fe n il-2 -amino-bencimidazolil- 

5 (6 ) -éter

4 -(2 -p ir r o lid il -1 12-dimet i l - e t  ox i) - f  enil-2-amino-b ene imida- 

z o lil-5 (6 )-é te r

4 -(2 -p iperid il-etoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil-5 (6 ) -éter
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4-(3-p iperid il-propoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil-5 (6 ) -  

éter

4 - (4 -p iperídil-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6 )-
éter

4-(2 -p iperid il-l-m etil-etox i)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil- 
5 (6 ) -éter

4 -(2 -p ip e r id il-2 -m e til-e to x i)-fenil-2-amino-bencimidazolil- 

5 (6 ) -éter

4-(2-p iperid il-l,2 -d im etil-etoxi)-fen il-2 -am ino-bencim ida-
z o l i l - 5 (6 )-é ter

4 -(2 -m orfolil-etoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil-5 (6 ) -  

éter
4-(3-m orfolil-propoxi)-fenil-2-am ino-benciniidazolil-5(6 ) -  

éter
4 - (4 -m orfo lil-b u tox i)-fe n il-2 -amino-bencimidazo111- 5 (6 ) -  

éter
4 -(2 -m orfolil-l-m etil-etox i)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil- 

5 (6 ) -éter
4 - ( 2 -m orfo lil-2 - !n e til-e to x i)-fe n il-2-amino-bencimidazolíl- 

5 (6 ) -éter

4-(2-m orfelil-l,2-dim etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazo-- 

l i l - 5 (6 ) -éter

3 - ( 2 -dime tilamino-et ox i) - f e n i l -2-amino-bencímidazolil-5(6 ). . 

éter

3-(3-^imetilamino-propoxi)-fenil-2-amino-bencimidazolil-5
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(6 ) -éter

3-(4-dim etilam ino-butoxi)-fenil-2-amino-benciniidazolil-5 (6 ) .  
éter

3-(2-dim etilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazo- 
111- 5 (6 ) -éter

3-(2-dim etilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-amino-bencimídazo-
l i l - 5 (6 )-é ter

3-(2-dim etilam ino-l,2-dim etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencím i- 
d a z o lil-5 (6 ) -éter
3 - ( 2 -dietilam ino-etoxi) - f e n i l -2-amino-bencin]idazolil-5 (6 ) -  

éter

3-(3-dietilam íno-propoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolll-5(6) 

-éter
3-(4-dietilam ino-butoxi) - f e n i l -2 -amino-benciniidazolil-3  (6 ) -  

éter

3 - (2 -d ietilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-amino-bencimidazo- 

l i l - 5 (6 ) -éter

3 - (2 -dietilam ino-2-m e tíl-e to x i)-fe n il-2-amino-bencimidazo- 

l i l - 5 (6 ) -éter

3 - (2-dietHamino-1 , 2-dime t i 1-e to x i) - f e n il-2-amino-bencimida- 

z o lil-5 (6 )-é te r

3 - (2-dipropilamino-etoxi) -fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6 ) - 
éter

3 -(3 -dipropilamíno-propoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5 

(ó )-é ter25
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3-(4-dipropilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6) 
éter

3 - (2 -d iprop ilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-amino-bencimida- 

z o lil-5 (6 )-é te r

3 - (2-dipropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-amino-bencimidazd- 

111-5(6)-éter

3 - (2-dipropilam ino-l, 2-dim etil-et oxi)- f enil-2-amino-bencimi- 
d a zo lil-5 (6 )-éter

3-(2-d iisopropilam ino-etoxi)-fenil-2-amino-bencimidazolil-5 
(6 )-éter

3 -(3 -diisopropilam ino-propoxi)- f  enil-2-amino-ben ci midazolil-  

5 (6 )-éter
3-(4-dilsopropilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil- 

5(6 )-éter
3-(2-diisopropilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim i- 

d a z o lil-5 (6)-éter
3-(2-diisopropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim í- 

d a zo lil-5 (6 )-éter
3-(2-diisopropilam ino-l)2-d im etil-etoxi)-fenil-2-am ino-ben-

cim idazolil-5 (6 )-éter
3 -  (2 -dibut-ilamino-etoxi) - f  enil-2 -amino-bencimidaz o l i l -5  (6) -  

éter

3 -(3 -dibutilam ino-propoxi)-fenil-2-am ino-bencimidazolil-5 

(6 )-éter
3-(4-dibutilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)-
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éter

3 - ( 2-d ibu tilam in o-l-m etil-e tox i)-fen il-2-amino-bencimidazo.' 

111-5(6)-éter
3- (2-dibutilamino-2-m etil-e tox i) - f e n il-2-amino-bencimidazo- 

111-5(6)-éter

3 - ( 2 -d ibutilam ino-l,2-d im e til-e to x i)- fe n il-2 -amino-bencimi- 

d a zo lil-5 (6 ) -éter
3 - (2 -p ir r o lid il-e to x i)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6) -  

éter

3- ( 3 -p ir ro lid il-p ro p o x i)-fe n il-2-amino-beñcimidazolil-5 (6 )

-éter
3 - ( 4 -p ir ro lid il -b u to x i)- fe n il-2 -amino-bencimidazolil-5 (6 ) -  

éter
3 - ( 2 -p ir ro lid il - l -m e t il-e to x i) - fe n il-2 -amino-bencimldazoli]- 

5 (6 ) -éter
3 - ( 2-p ir r o l id i l -2-m e til-e to x i)-fe n il-2-amino-benclmidazolil- 

5 (6 ) -éter
3 -  (2-p lr r o l id i l -1 )2-dime t i1 -e to x í) -fenil-2-amino-bencimida- 

z o l i l - 5 (6 )-éter
3 - ( 2-p ip e r id il-e to x i) - fe n il-2-amino-bencimídazolil-5 (6 ) -  

éter
3 - ( 3-p iperid il-propoxi) - f  e n il-2 -amino-benc im idazolil-5 (6 ) -  

éter
3- ( 4 -p ip e r id il-b u to x i)-fe n il-2-amino-bencin!idazolil-5 (6 ) -  

éter
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3-(2 -p iperid il-l-m etil-etox i)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil- 

5 (6 )-éter

3-(2-p iperid il-2-m etil-etoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil- 

5 (6 )-éter

3 - ( 2 -pipe r id i1- 1 , 2-dime t i 1-e to x i)- f e n il-2-amino-ben ci mid az o- 

l i l - 5 (6 ) -éter

3 -(2 -m orfolil-etoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil-5 (6 )-éter 

3 -(3 -morf o lil-p rop ox i) - f  enil-2-amino-bencimidaz o l i l - 5(6)- 

éter

3 - (4-m orfolil-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6) -  
éter

3 -(2 -m o r fo lil- l-m e t il-e to x i)-fenil-2-a^^ino-bencimidazolil- 

5 (6) -éter
3 -(2 -m orfo lil-2 -m etil-e tox i)-fenil-2-am ino-be^cim idazolil-

5 (6 )-éter
3 -  (2-morf o l i l - 1 , 2 -d im etil-etox i) - f  enil-2-a^^ino-bencinlidazo-

l i l -5 (6 ) -é te r
2-(2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)-

éter
2 - (3-dimetilamino-propoxi)-fenil-2-amino-bencimidazolil-5 

(6 )-éter
2-(4-dim etilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)..

éter

2 -(2 -dime tilam ino-l-m etil-et o x i) -fenil-2-amino-bencimidaz o- 

l i l -5 (6 ) -é te r25
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2-(2-dimetilamino-2-metil-etoxi)-fenil-2-amino-bencimidazo-

l i l - 5 (6)-éter
2 -(2 -dime tilam ino-1, 2-dime t i l - e t  o x i) -fenil-2-amino-benci mi- 

d a zo lil-5 (6 )-é ter
2-(2-dietilam ino-etoxi)-fenil-2--am ino-bencim idazoliÍ-5(6) -  

éter

2-(3-dietilamino-propoxi)-fenil-2-amino-bencimidazolil-*5(6)-

éter

2 - (4-dietilam ino-butoxi) -fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)- 
éter

2- ( 2-d ie tila m in o -l-m etil-e tox i)-fen il-2 -amino-bencimidazo-
l i l -5 (6 ) -é te r
2 - ( 2-dietilam ino-2-m e til-e to x i)-fe n il-2-amino-bencimidazo- 

111-5(6)-éter
2 - (2-díetilam ino-1,2 -d im etil-etox i) - f enil-2-amino-bencimi- 

d a zo lil-5 (6 )-éter
2- ( 2 -d ipropilam ino-etoxi)-fen il-2-amino-bencimidazolil-5 (6 

éter

2- ( 3 -dipropilamino-propoxi) - fe n i l -2 -amino-benci midaz o l i l - 5 

(6 )-éter

2- (4-diprppilamino-butoxi)-fenil-2-amino-bencimidazolil-5
(6 )-éter

2 - ( 2-dipropilam ino-l-m etil-etoxi) - f e n il-2-amino-benci midazo- 

l i l - 5 ( 6 )-éter
2- (2-dipropilamino-2-m e til-e to x i)-fe n il-2 -amino-bencimidazo-
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l i l - 5 (6 ) -éter

2- ( 2-dipropilamino-1 ,2-d im etil-e tox i)- f  en il-2 -amino-benci- 

n ]idazolil-5 (6 )-é ter

2 - (2-diisopropilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5 

(6 ) -éter

2 - (3-diisopropilam ino-propoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil- 

5 (6 ) -éter

2-(4-diisopropilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil- 
-5 (6 ) -éter

2 - ( 2-d iisop rop ilam in o-l-m etil-e tox i)-fen il-2-amino-bcncimi- 

d a z o lil-5 (6 ) -é ter

2 - (2 -diisopropilam ino-2 -m e til-e to x i)-fe n il-2 -amino-bencimi- 

d a z o lil-5 (6 )-é ter
2 -  (2 -d iisopropilam ino-l,2-dime t i l - e t o x i ) - f  e n il-2-atnino-ben- 

c im idazolil-5 (6 ) -éter
2-(2-d ibutilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)-

éter

2-(3-dibutilam ino-propoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5 

(6 ) -éter

2-(4-dibutilam ino-butoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6)- 

éter

2- ( 2 -d ibu tilam in o-l-m etil-e tox i)-fen il-2 -amino-bencin!idazo-

l i l - 5 (6 )-é ter

2 - (2-dibutilamino-2-m e til-e to x i)-fe n il-2 -amino-bencimidazolL 

5 (6 ) -c ter



27076!!oJn núm 1 9

5

10

15

20

25

2 - ( 2-d ibutilam ino-l,2-d im e til-e to x i)- fe n il-2-amino-bencimi" 

d a zo lil-5 (6 ) -éter

2 -(2 -p irro lid il-etox i)-fen il-2 -am in o-ben cim id azolil-5 (6 ) -  

éter
2 - (3-p irrolid il-propoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil-5 (6)- 

-éter
2 - (4 -pirrolid il-butoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil-5 (6 ) -  

éter
2- (2 -p ir ro lid il - l-m e t il-e to x i) - f e n i l -2 -amino-bencimidazoli2-  

- 5 (6 ) -éter
2- ( 2 -p ir r o l ld i l -2-m e til-e to x i) -fe n il-2-amino-bencimidazo- 

111- 5 (6 ) -éter
2 -  (2-p i r r o l id i l - l ,2-d itnetil-etoxi) - f e n il-2-amino-bencimida- 

z o l i l - 5 (6 )-éter

2 - (2-piperid il-etoxi)-fen il-2-am ino-bencim idazolil-5 (6 )- 
éter

2- ( 3 -p iperid il-propoxi) - fe n i l -2 -amino-bencimidaz o l i l - 5 (6 ) -  

éter
2- (4-p ip erid il-b u tox i)- f e n i l -2-amino-bencimidazolil-5 (6 ) -  

éter
2 - (2-p íp er id il-l-m etil-e tox i)-fe n il-2-amino-bencimidazolil- 

5 (6 )-é ter

2- ( 2-p ip e r id il-2-m e til-e to x i)-fe n il-2 -an!ino-bencimidazolil- 

- 5 (6 )-éter

2- ( 2-p ip e r id i l - l ,2 -d im e til-e to x i)- fe n il-2-amino-bencimidazo-
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l i l -5 (6 ) -é te r

2-(2-m orfolil-etoxi)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil-5 (6 )-éter 

2-(3-m orfolil-propoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5(6 )- 

éter

2-(4-m orfolil-butoxi)-fen il-2-am ino-bencim idazolil-5(6 )- 

áter

2 -(2 -m orfolil-l-m etil-etox i)-fen il-2 -am ino-bencim idazolil- 

5 (6 )-éter

2-(2-m orfolil-2 -m etil-etoxi)-fen il-2-am ino-bencim idazolil- 

5 (6 )-éter

2-(2-m orfolil-l,2-dim etil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazo- 

111-5(6)-éter
asi como, de todos los compuestos mencionados, los t io é te - 
res y las cetonas análogas, tales como por ejemplo 

e l 4-(2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim idazolil-5 
(6 )-t ioé te r  o

la  4 - (2-dimetilamino-etoxi-fenil-2-amino-bencimidazolil-5 

(6 )-cetona.

Los ásteres de ácido carbónico, necesarios 

para e l procedimiento de acuerdo con e l invento, son conoci­

dos. Se mencionarán e l áster dim etílico de ácido carbónico, 

e l áster d ibu tílico  de ácido carbónico, e l áster m etílico y 

fe n ílico  de ácido carbónico, e l  áster d ifen ílico  de ácido 
carbónico y e l  áster m etílico y (para-n itrofen ílico) de á c i­

do carbónico.
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El procedimiento se lleva a cabo convenientemen 

te en un disolvente orgánico inerte, t a l  como alcoholes con 
1 a 4 átomos de carbono, tetrahidrofurano, dioxano, acetoni 

t r i lo ,  dimetilfonnamida, acetona, m etil-etil-cetona , d ie ti 

lenglicol-d im etiléter o en un exceso del áster de ácido car 

bonico utilizado de la fórmula (3 ) en calidad de disolven 
te . En primer termino, se puede transformar el 2-amino-ben 

cimidazol o un derivado correspondientemente sustituido, co i 

ayuda de una base orgánica o inorgánica fuerte , en su sal, 
y ésta puede ser utilizada para la reacción. Para esta fo r  

mación de sa l son apropiados, sobre todo, alcohola tos e hidjró 

xidos de metales alcalinos y a lca lino-térreos, y además 
bases tales como por ejemplo NaNHg y NaH así como compues­

tos organometálicos tales como por ejemplo tr lfe n il-so d io .

No obstante, también se puede formar la sa l "in situ" y 
transform rla posteriormente de nuevo de modo inmediato en 

una solución o suspensión, pero entonces debenutilizarse 
bases anhidras.

En general, a la solución o suspensión del 

2-amino-bencimidazol en un disolvente orgánico se añaden 

la base y e l áster de ácido carbónico, no siendo c r ít ic o s  

ni e l orden de sucesión de la adición de los  participantes 

en la reacción ni la cantidad del disolvente. Por razones 

económicas es ventajoso mantener pequeño e l volumen de 
reacción. No es necesario emplear los  participantes en 

la reacción del 2-aminobencimidazol en proporciones cuan-
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mente u tiliza r  e l áster de ácido carbónico en un exceso o 

como disolventes, y trabajar con un exceso de base.

El tiempo de reacción es de desde algunos minutos 

hasta algunas horas, mientras que la-temperatura de reac­

ción se encuentra entre IOS y i$03C, preferiblemente' entre 

2$s y 100SC. La reacción conduce a una sal de bencimidazol- 

carbamato, que por lo  general es insoluble en e l medio de 

reacción. Esta sal puede ser aislada mediante separación poi 

f i lt r a c ió n . Ventajosamente se la  suspende en metanol acuoso 

o en otro disolvente miscible con agua y se la  lleva a diso­

lución mediante adición de un ácido mineral ta l como ácido 

c lorh íd rico . Después de haber eliminado subproductos in­

solubles por filtra c ió n  o centrifugación, se pueden separar 

las bases libres de la fórmula (1 ) en forma sólida y en es­

tado puro por la  adición de una base ta l como amoníaco.

Con los derivados de 2-amino-bencimidazol de la 

fórmula (2 ) precedentemente mencionados, por reacción con 

ásteres de ácido carbónico de la fórmula (3 ), se obtienen 

de este modo los siguientes productos de la  fórmula ( l ) :

4- ( 2-dimetilam ino-etoxi)- f e n il-2-carbometoxiamino-bencimi- 

dazolil-5  (.6 ) -éter

25

4-(3-dimetilamino-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-benci-

m idazolil-5 (6 j-éter
4 - (4-dimetilamino-butoxi)- f e n il-2-carbometoxiamino-bencimi-
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d a zo lil-5 (6 ) -éter
4-(2-dim etilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

bencim idazolil-5(6 )-éter
4 - (2-dim etilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbome toxiamino- 

bencim idazolil-5(6 )-éter
4 - ( 2 -dim etilam ino-l,2-dime t i l - e t o x i ) - f e n il-2-carbome toxia 

mino-bencimidazoKL-5 (6 )-éter
4-(2-dimetilamino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida

z o lil-5 (6 )-é te r
4 -(3 -dimetilamino-propoxi)- f e n il-2-carbome toxiamino-benci 

m idazolil-5 (6 )-é ter
4 - (4-dimetilamino-butoxi) - f e n i l - 2-carbome toxiamino-benci 

m idazolil-5 (6 )-é ter
4-(2-dim etilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

bencim idazolil-5(6 )-éter
4 - (2 -d ietilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbome toxiamino- 

bencim idazolil-5(6)-éter
4-(2-dietilam ino-l,2-dim etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam i 

no-bencim idazolil-5(6 )-éter
4 - ( 2-d ipropilam ino-etoxi)-fen il-2 -carbometoxiamino-benci-

m idazolil-5 (6)-éter
4 - (3-dipropilam ino-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-ben 

cim idazolil-5 (6)-éter
4-(4-dipropilamino-butoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-benci- 

m idazolil-5(6 )-éter
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4-(2-d ipropilam ino-l-m etil-etoxi) - f e n il-2 -carbometoxiamino 

bencim idazolil-5 (6 ) -éter
4-(2 -d ipropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino 

bencim idazolil-5(6 )-éter

4 - (2-dipropilam ino-l,2-dime t i l - e t o x i ) - f enil-2-carbome toxia 

mino-bencimidazolil-5(6 )-éter

4-(2-diisopropilam ino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-ben

cim idazolil-5 (6 )-éter

4-(3-diisopropilam ino-propoxi)-fe n il-2-carbometoxiamino- 

-benc im idazolil-5 (6 )-éter

4 - (4-diisopropilamino-butoxi) - f e n il-2-carbome toxiamino- 

-bencim idazolil-5(6 ) -éter

4 - (2-d iisop rop ilam in o-l-m etil-e tox i)-fen il-2-carbometoxia 
mino-bencirnidazolil-5(6)-éter
4 - (2 -diisopropilam ino-2-m etil-e tox i) - f e n il-2-carbornet oxia 

mino-bencimidazolil-5(6 ) -é ter

4-(2-diisopropilam ino-l,2 -dim etil-etoxi)-fenil-2-carbom e 

toxiam ino-bencim idazolil-5(6)-éter

4 - (2 -d ibutilam ino-etoxi)-fe n il-2-carbometoxiamino-bencimi 

d a zo lil-5 (6 ) -éter

4-(3-dibutilam ino-propoxi)- f e n i l - 2-carbometoxiamino-benci 

midaz o l i l - 5 (6 ) -éter

4 - (4-dibutilam ino-butoxi)-f e n il-2-carbometoxiamino-benci 

m idazolil-5 (6 )-é ter

4 - (2 -d ibu tilam in o-l-m etil-etox i)-fe n il-2-carbometoxiamino-
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bencim idazolil-5(6)-éter

4-(2-dibutilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

benc im idazolil-5 (6 )-ét er
4 - (2 -d ibutilam ino-l,2 -d im etil-etox i)-fenil-2-carbometoxia 

mino-bencimidazolil-5(6)-éter
4-(2-pirrolidil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bencim ida

z o lil-5 (6 )-é te r

4 -(3 -p ir ro lid  il-p ropox i) - f enil-2-carb ornetoxiamino-benc imi 

d a zo lil-5 (6 )-éter

4 - (4 -p irro lid il-b u t ox i) -fen il-2 -carb  orne toxiamino-benci nd 
d a zo lil-5 (6 )-éter

4 - (2 -p lrrolid ll-.l-m etil-etoxl)-fen il-2 -carbom et oxiamino- 

benc im idazolil-$ (6 )-éter
4 - (2-pirrolid il-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

benc im idazolil-5 (6 )-ét er

4 -(2 -p irro lid il-l,2 -d im etil-etox i)-fen il-2 -carbom etoxiam i- 

no-ben cim idazolil-5 (6 )-éter
4-(2-piperidil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bencim idazo

li l -5 (6 )-é te r

4-(3-pipe]jidil-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida- 

z o l i l—5(6)-éter
4-(4-piperidil-butoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bencim ida-

z o lil-5 (6 )-é te r
4 -  (2 -piper id i 1-1-me t i l -  et oxi)-f enil-2 -c  ar borne t  oxiamino-ben- 

cim idazolil-5 (6 )-éter
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4-( 2 -p iperid il-2 -m etil-etox i )-fem.l-2-carbometoxia!Rino- 

-bencim idazolil-5 (6)-éter

4 - (2 -p ip erid il-1 , 2-dim etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam i 

no-bencim idazolil-5(6 )-é ter

4 -(2 -m orfo lil-e tox i )-fem.l-2-carbometoxiamino-bencind.dazo 

l i l -5 (6 ) -é te r

4 -(3 -m orfo lil-p rop ox i)-f enil-2-carbometoxiamino-bencimida 
z o lil -5 (6 )-é te r

4 -(4 -m orfo lil-b u tox i)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida 

z o l i l -5 (6 )-átep

4-<( 2 -m orfo lil-l-m etil-e tox i )-fenil-2-carbometoxiamino-ben 

cim idazolil-5(6)-á't:ar
4*-( 2 -m orfolil-2 -m etil-etoxi ) - f enil-2-caybometoxiamino-ben 

cim idazolil-5 (6 )-áter
4 - (2-m orfolil-1,2-dim etil-etoxi)-fem .l-2-carbom etoxiam inó- 
-bencim idazolil-5(6 )-éter

3̂ *(2-dimetilamíno-etoxi ) - f  enil-2-carbometoxiamino-bencind 

d a zo lil-5 (6 )-é te r

3-* (3-dimetilamino-propoxi )-fenil-2-carbome*toxiamino-bcn- 

oimidazolil-'5(6)-é't!er

3 - (4-dimetilamino-butoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-benci- 

m idazolil-5(6 )-é te r
3- ( 2-dim etilam ino-l-m etil-etoxi )-fenil--2-carbometoxiainino- 

-bencim idazolil-5 (6)-éter

3-( 2-dime-tilamino-2-metil-etoxi )-fenil-2-caybometoxiamina-
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benc imídaz o l i l - 5 (6 )-éter
3 - (2-dimet ilamino-1,2-dime t  i l - e t  ox i) - fe n il-2 -c  arboms t  oxiami- - 

no-bencim idazolil-5(6 )-éter

3-(2-dietilamino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida- 

z o lil -5 (6 )-é te r

3-(3-dietilamino-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimi- 

d a zo lil-5 (6 )-éter
3 - (4-dietilamino-but o x i) - f enil-2-carbome toxiamino-benci mida- 

z o lil-5 (6 )-é te r
3 - (2 -d ietilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino- 

bencim idazolil-5(6)-éter
3-(2-dietilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-

bencim idazolil-5(6)-éter
3-(2-dietilam ino-l)2-dim etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam i-

no-bencim idazolil-5(6)-éter
3-(2-dipropilamino-etoxi)-fenil-2-carbonBtoxiamino-bencimi- 

d a zo lil-5 (6 )-éter

3 -(3 -dipr opilamino-propoxi) -fe n il-2 -c  arbomet oxiamino-b ene i -  

m idazolil-5(6 )-éter
3 - (4-dipropilamino-butoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimi- 

dazolil-5  (6*) -éter
3-(2-dipropilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

benc im idazolil-5 (6 )-éter
3-(2-dipropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

benc im idazolil-5 (6)-éter
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3-(2-d ipropilam ino-l,2 -dim etil-etoxi)-fen il-^-carbom etoxia- 

mino-bencimidazolil-S (6 )-éter
3-(2-diisopropilam ino-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-ben- 

cim idazolil-5 (6 )-éter
3-(3-diisopropilam ino-propoxi)—fenil-2-carbometoxiamino- 

bencim idazolil-5(6)-éter

3-(4-diisopropilamino-butoxi)-fenil-2-carbotrBtoxiamino-ben-

cim idazolil-5 (6 )-éter

3-(2-d iisopropilam ino-l-m etil-etoxi) -fenil^-carbometoxiami- 

no-bencim idazolil^ (6 )-éter
3-(2-d iisopropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiami- 

no-bencim idazolil-5(6)-éter

3-(2-d iisopropilam ino-l,2 -dim etil-etoxi)-fen il-2-carbom eto- 

xiamino-bencimidazolil-5(6 )-éter
3- (2-dibut ilamino-et o x i) - f  enil-2 -carb orne t oxiamino-bencimida- 

z o lil-5 (6 )-é te r

3 - (3-dibutilamino-propoxi)-fenil-carbometoxiamino-bencimida- 

z o l i l - 5 (6 )-éter

3-(4-diisopropilamino-butoxi)-fenil-2-carbometoxi-amino-ben- 

cim idazolil-5 (6 )—éter

3- (2-dibutilam ino-l-m etil-etoxi) - f  enil-2-carbometoxianlino- 

bencimidazolil-5 (6 )-éter

3 - (2 -dibutilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino- 

benc im idazolil-5 (6 )-éter

3 -(2 -d ibu tilam in o-l,2 -d im etil-etox i)-f enil-2-carbonietoxiami-
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no-benc im idazolil-5 (6 )-ét er

3 -(2 -p irro lid il-e to x i) -fenil^-carbometoxiamino-bencimidazoj- 

l i l -^ fó l -é t e r

3-(3-pirrolidil-propoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bencim i- 

d a zo lil-$ (6 )-é ter

3 -(4 -p ir ro lid il-b u to x i)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida' 

z o lil-5 (6 )-é te r

3 -  (2 -p ir ro lid il- l-m e t il-e to x i) - f enil-2-carbome toxiamino-ben j- 

cim idazolil-5 (6 )-éter

3-(2-pirrolidil-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-ben-)- 
c imida z o l i l - 5 (6 )-ét er

3-(2-pirrolid.il-l,2-dim etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-(. 

bencim idazolil-5(6 )-éter
3-(2-piperidil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bencim idazo- 
l i l -5 (6 ) -é te r

3 -(3 -pipe r id il-p rop ox i) -fen il-2 -carb  orne toxiamino-benc imida­

z o lil-5  (6) -éter

3-(4-piperidil-butoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimidazo 

l i l -5 (6 ) -é te r

3-(2-piperidil-l-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-ben- 

cim idazolil-5 (6 )-éter 
3 - (2-piperidil-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-benci 

m idazolil-5(6 )-éter

3 - (2-p iperid i1 -1 ,2-dime t i l - e t o x i )-fenil-2-carbome toxiamino- 
bencim idazolil-5(6 )-éter
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3 - (2 -m orfo lil-e tox i) - f enil-2-carbometoxiamino-bencimidazo- 

l i l -5 (6 ) -é te r

3- (3-morfolil-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida- 

z o lil-5 (6 )-é te r

3 -(4 -m orfo lil-b u tox i)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida- 

z o lil -5 (6 )-é te r

3 - (2 -m orfo lil-l-m etil-e tox i)- f enil-2-carbometoxiamino-ben- 

cim idazolil-5 (6 )-éter

3-(2-morf olil^ -m etil-etoxD -fenil^ -carbom etoxiam ino-ben- 
c im idazolil^  (6 )-éter

3 - (2-morf o l i l - 1 ,2-dime t i1 -e to x i)- f enil-2-carbometoxiamino- 

bencim idazolil-5(6)-éter
2-(2-dimetilamino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimi- 
d a zo lil-5 (6 )-é ter

2 - (3-dimetilamino-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-benci- 

m idazolil-5 (6)-éter

2-(4-dimetilamino-butoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-benci- 

m idazolil-5 (6)-éter

2 - (2 -dim etilam ino-l-m etil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino- 

bencim idazolil-5(6)-éter

2 - (2-dim etilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino- 

bencim idazolil-5(6 )-ét er

2-(2-dimetilamino-l,2-dimetil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiami 

no-bencim idazolil-5(6 )-éter

2 - (2-dietilam ino-etoxi)-fenil-2-carbome toxiamino-benci mida- -
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z o l i l -5 (6 )-éter

2-(3-dietilamino-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimi-

d a zo lil-5 (6 )-é ter
2-(4-dietilamino-butoxi)-fenil-2-carbometoxianiino-bencÍ!nida- 

z o l i l -5 (6 )-éter
2-(2 -d ietilam ino-l-m etil-etox i) - f  enil^-carbometoxiamino- 

bencimidazolil-^ (6 )-éter
2-(2-dietilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-

bencim idazolil-5(6 )-éter
2 -(2 -d ie tila m in o-l,2 -d im etil-e tox i)-f enil-2-carbo^netoxian^i- 

no-bencin^idazolil-5 (6 )-éter

2-(2-dipropilamino-etoxi)-fenil-2-carbon)etoxiamino-bencimi-

d a zo lil-5 (6 )-é ter

2-(3-dipropílamino—propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-benci- 

m ldazolil-5 (6)-éter
2-(4-dipropilamino-butoxi)-fenil-2-carbor¡Tetoxian]ino-benci- 

rnidazolil-5 (6) -éter
2-(2-dipropilam ino-l-m etil-etoxi) -fenil^-carbometoxiamino- 

bencim idazolil^ (6 )-éter
2-(2-dipropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

bencim idazolíl-5(6 )-éter

2-(2-d ietilam ino-l,2-dim etil-etoxi)-fenil-2-carbon]etoxiam i- 

no-benc imMaz o l i l —5 (6) -é ter

2-(2-diisopropilam ino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-ben- 

cimidaz o l i l - 5 (6 )-éter2 $
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2-(3-diisopropilamino-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-ben- 

c imidaz o l i l - 5(6)-éter

2- (4-diisopropilamino-butoxi) - f  enil^-carbometoxiamino-benci- 

m id a z o lil^ ó l-é te r

2-(2-diisopropilam inp-l-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etpxiam i-

no-bencim idazolil-5(6)-éter

2 - (2 -d iisopropilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbomctoxiami- 

no-bencim idazolil-5(6)-éter

2-(2-d iisopropilam ino-l,2 -din ietil-etoxi)-fen il-2-carbom etoxi- 

amino-bencimidazolil-5(6 )-éter

2-(2-dibutilamino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida- 
z o l i l—5(6 )-éter
2-(3-dibutdLamino-propoxi)-fenil-2-carbomctoxiamino-bencími- 

d a zo lil-5 (6 )-éter
2 - (4-dibutilamino-butoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimí- 
d a zo lil-5 (6 )-éter

2-(2-dibutilam ino-l-m etíl-etoxi)-fenil-2-carbo[netoxiam ino- 

bencim idazolil-5(6)-éter
2-(2-dibutilam ino-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino- 

bencim idazolil-5(6 )-éter

2-(2-d ibutilam ino-l,2 -dim etil-etoxi)-fen il-2-carbom etoxia- 

mino-bencimidaz o l i l - 5(6)-ét er

2-(2-pirrolidil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bencim idazo- 

l i l - 5 (6 )-éter

2 - (3 -p irro lid il-p ro p o x i)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida-
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z o lil -5 (6 )-é te r  

2- (4-pirrolidil-butoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bencim ida- 

z o lil-5 (6 )-é te r

2 - (2 -p irrolid il-l-m etil-etoxi)-fen il-2 -carbom etoxiam ino- 
b ene imidaz o l i l - 5 (6 )-ét er 

2-(2-pirrolidil-2-m etil-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-bei 

cim idazolil-5 (6)-éter
2 - (2 -p irrolid il-l,2 -d im etil-etoxi)-fen il-2 -carbom etoxiam i- 
no-benc im idazolil-5(6 )-éter  

2 - (2 -p ip erid il-e tox i)-fenil-2-carbome toxiamino-bencimidazo-' 

l i l -5 (6 ) -é te r

2-(3-piperidil-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida-' 
z o l i l - 5 (6 )-éter

2- (4-piperidil-but ox i) - f  enil-2 -carbometoxiamino-bencimidaz ()) 

l i l -5 (6 ) -é te r

2-(2-piperidil-l-m etll-etoxi)-fenil-2-carbom etoxiam ino-ben-}- 

cim idazolil-5 (6)-éter

2 - (2 -p ip erid il-2 -m etil-e tox i)-fenil-2-carbome toxiamino-ben 

cim idazolil-5 (6)-éter

2 -(2 -pipe rid i l - 1 ,2-dime t i 1 -et o x i) -fen il-2 -carbo me t oxiamino 

bencim idazolil-5(6)-éter
2-(2-morfolil-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencim idazo- 

l i l -5 (6 ) -é te r

2 -(3 -morfolil-propoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimidazb-
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2 - (4 -m orfolil-butoxi) - f enil-2-carbome toxiamino-bencimidaz o- 

l i l -5 (6 ) -é te r

2 -(2 -m o r fo lil- l-m e t il-e to x i)-fenil-2-carbometoxiamino-benci- 

m idazolil-5 (6 )-éter
2 -(2 -m orfo lil-2 -m etil-e tox i)-fenil-2-carbometoxiaminó-bencil 

m idazolil-5 (6 )-éter

2 - (2 -m orfo líl-1 ,2 -d im etil-etox i) - f enil-2-carbome toxiamino- 

bencim idazolil-5(6)-éter

Además, por medio de la reacción de acuerdo con el invento, 

se obtienen los compuestos análogos con agrupaciones 2-car- 
boetoxiamino, 2-carbopropoxiamino, 2-carboisopropoxiamino, 
2-carbobutoxiamino, 2-carbo-(butoxi aecundario)-amino, y 2 -  

carbo-(butoxi terciario)-am ino correspondientes a los com­
puestos de la fórmula (1) precedentemente detallados, así 
como, de todos los  compuestos mencionados, los tioéteres y 

las cetonas análogos, por ejemplo
4 - (2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2-carboetoxiamino-bencimid- 

a z o lil-5 (6 )-é te r
4 - (2-dimetilamino-etoxi)-fenil-2-carbopropoxiamino-bencimi- 

d a zo lil-5 (6 )-é ter
4 - (2-dimetilamino-etoxi)-fenil-2-carboisopropoxiamino-ben- 

cim idazolil-5 (6 )-éter
4 - (2-dimetilamino-etoxi )-fenil-2-carbobutoxiamino-bencimida-- 

z o lil -5 (6 )-é te r
4 - (2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida- -
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z o lil -5 (6 )-t io é te r

4-(2-dimetilamino-etoxi)-fenil-2-carbometoxiamino-bencimida- 

z o l i l - 5 (6 )-c etona.

Las sustancias preparadas de acuerdo con e l 

invento son valiosos agentes químico-terapéuticos y son apro­

piados para combatir enfermedades parasitarias en hombres y 

en animales. Estos productos desarrollan una actividad espe­

c ia l contra anquilostomas, pero también son sobresaliente­
mente activos contra otros helmintos, ta les  como por ejem­

plo Haemonchus, Ostertagia, Hyostrongylus, Trichostrongylus, 

Cooperia así como Fasciola hepática. Es especialmente pro­
nunciada la  actividad contra anquilostomas,' que atacan so­

bre todo a hombres, a animales carnívoros, pero también a 

rumiantes, y provocan considerables daños para la salud y 

para la economía.

Los compuestos de la fórmula (1) pueden ser 

utilizados como agentes antihelmínticos en la medicina huma­

na y veterinaria. Dependiendo de la gravedad del caso, pue­

den ser administrados en dosificaciones entre 0,5 y 50 mg 

por kg de peso corporal durante 1 a 14 días.

Para la administración por vía oral entran 

en consideración tabletas, grageas, cápsulas, polvos, granu­

lados o pastas, que contienen las sustancias activas junto 

con sustancias auxiliares y excipientes usuales ta les  como 

almidón, polvo de celulosa, ta lco , estearato de magnesio,
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azúcar, gelatina, carbonato de ca lc io , ácido s i l í c ic o  fina 

mente dividido, carboximetilcelulosa o sustancias simila­
res.

Para la  administración por vía parenteral entran 

en consideración soluciones, por ejemplo soluciones oleo 

sas, que son preparadas utilizando aceite de sésamo, acei 

te de ricino o tr ig licér id os  sin téticos, eventualmente 

con una adición de tocoferol como antioxidante y/o con uti 

liza ción  de sustancias tensioactivas tales como ásteres 

de ácidos grasos de sorbítán. Además de e llo  entran en con 

sideración suspensiones acuosas que son preparadas u t i l i ­

zando ásteres de ácidos grasos de sorbitán etoxilados, even 
tualmente con adición de agentes espesantes, tales como po 
l ie t i le n g l ic o l  o carboxim etilcelulosa.

Las concentraciones de las sustancias activas de 
acuerdo con e l invento en los  preparados producidos con 

e llas se encuentran preferiblemente, para la  u tiliza ción  

como medicinas veterinarias, entre 2 y 20% en peso; pa­
ra la  u tiliza c ión  como medicinas humanas, las concentra­

ciones de las sustancias activas se encuentran preferible 
mente entre 20 y 80% en peso.

Los productos del procedimiento actúan tanto 

contra anqullostomas como también contra e l grupo de los 

estrongílidos gastrointestinales hasta en dosificaciones 
menores de 10 mg/kg. Especialmente, por e l efecto com-
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binado en una dosificación  relativamente menor para e l tra ­

tamiento de infecciones múltiples, son superiores a los  co­

nocidos 2-bencimidazol-carbamatos sustituidos en posición 

5(6).

También frente a la lombriz hepática grande 

(Fasciola hepática) se comprobaron efectos especialmente 

favorables.

Por ejemplo, e l compuesto según e l Ejemplo 

6 produjo con 2,5 mg/kg por vía oral una reducción de 100% 
de los huevos de gusanos de Trichostrongylus en los excre­

mentos de corderos, lo s  compuestos según los Ejemplos 10,
11 y l4 produjeron con 10 mg/kg por vía oral una reducción 

de 100% de anquilostomas en perros, y el compuesto según e l 

Ejemplo 1S produjo con 5 mg/kg por vía oral una reducción 

de 100% de Fasciola en corderos.

EJEMPLOS

1. Se disuelven 0,4 g de sodio en 10 mi de etanol abso­

luto, se agregan 4,0 g de 4 -(2 -d ie tila m in o-etox i)-fen il- 
-2-am ino-bencim idazolil-5(6)-éter y 1,5 g de carbonato de 

dimetilo y*la mezcla se calienta a re flu jo  durante 2 horas 

20 A partir de la solución inicialmente transparente se sepa­

ra gradualmente un precipitado, que es separado por f i lt r a  

ción después del enfriamiento. Se lava el residuo con isopr<¡¡ 

panol y después de e llo  se suspende e l  producto en metanol 

acuoso al 50%. Se mezcla la suspensión con ácido c lorh íd ri­
co diluido, se separa por fi ltra c ió n  del material no disuel-)- 

25 to y a partir del producto fi ltra d o , por adición de amonía
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co, se precipita e l 4-(2-d ietilam ino-etoxi)-fenil-2-carbom e- 

toxiam ino-bencim idazolil-5(6)-éter. Este es separado por 

f i ltra c ió n , lavado con agua y secado sobre un baño de vapor. 

Rendimiento: 1,5 g ' de punto de fusión p. f .  196ac (con des­

composición).
Utilizando materiales de partida adecuadamente 

modificados se obtienen análogamente,

2. a partir de 4-(2-d ietilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-benci- 

m idazolil-5 (6 )-éter, e l  4 -(2 -d ie tila m in o-etox i)-fen il-2 - 

carboetoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  156ac con 
descomposición

3 . -  a partir de 4-(2-d ietilam lno-etoxi)-fen il-2-am ino-benci" 

m idazolil-5 (6 )-óter, e l  4 -(2 -d ie tila m in o-etox i)-fen il-2 - 
carbobutoxiamino-bencimidazolil-5(6)-óter de p. f .  131^0. 

con descomposición

4. a partir de 3-(2-d ietilam ino-etoxi)-fen il-2-am ino-benci- 

m idazolil-5 (6 )-eter, e l 3 -(2 -d ie tilam in o-etox i)-fen il-2 -car- 

bometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  lóóac con 

descomposición

5. a partir de 2-(2-d ietilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-benci- 

m idazolil-5 (6 )-éter, e l 2 -(2 -d ietilam in o-etox i)-fen il-2 -car-
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bometQxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  197RC con 
descomposición

6. a partir de 4-(2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-benci- 

m idazolil-5 (6)-éter, e l  4-(2-d im etilam ino-etoxi)-fen il-2- 

carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  210RC
con descomposición

7. a partir de 4-(2-dim etilam ino-l-m etil-etoxi)-fen il-2-am i 

no-bencim idazolil-5(6)-éter, e l  4-(2-dim etilam ino-l-m etil- 
e tox i)- f e n i l -2 -carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6 )-éter de 
p. f .  200RC con descomposición

Ó. a partir de 4-(3-dim etilam ino-propoxi)-fenil-2-am ino- 
bencim idazolil-5(6)-éter, e l 4-(3-dim etilam ino-propoxi)-fe 

nil-2-carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .
1Ó2RC con descomposición

9. a partir de 4-(2-diisopropilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino- 

bencim idazolil-5(6)-éter, e l 4-(2-diisopropilam ino-etoxi)- 

fenil-2-carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-óter de p. f .  
197-C con descomposición

10. a partir de 3-(2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-ben- 

cim idazolil-5 (6 )-óter! e l 3-*(2-dim etilam ino-etoxi)-fenil-2- 

carbometoxiamino-.bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  190RC
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con descomposición

11. a partir de 3-(3-dim etilam ino-propoxi)-fenil-2-amino- 

bencim idazolil-5(6)-éter, e l 3-(3-dim etilam ino-propoxi)-fe- 

nil-2-carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  

173^0 con descomposición

12. a partir de 4 -(2 -m orfolil-etox i)-fen il-2 -am ino-benci- 

m idazolil-5 (6 )-éter, e l 4 -(2 -m orfo lil-e tox i)-fen il-2 -ca rb o  

metoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  200RC con des-- 

composición.

13. a partir de 4 -(2 -p iperid il-etox i)-fen il-2 -am in o-ben ci 

m idazolil-5 (6)-éter) e l 4 -(2 -p iperid il-etox i)-fen il-2 --carbo  
metoxiamino-bencimidazolil-5(6 )-éter de p. f .  195^C con des­
composición

14. a partir de 3 -(2 -p iperid il-etoxi)-fen il-2 -am ino-benci 

m idazolil-5 (6 )-éter, e l  3 - (2 -p ip e r id il-e to x i)-fe n il-2 -ca r - 

bometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  200RC con 

de scompo sic ión

15* a partir de 4-(2-dietilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-ben- 

c im id azo lil-5 (6 )-tip éter, e l 4 -(2 -d ie tila m in o-etox i)-fen il- 

-2-carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-tioéter de punto de
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fusión 163^0 con descomposición

16. a partir de 4-(2-dietilam ino-etoxi)-fenil-2-am ino-ben- 

cim idazolil-5 (6)-cetona, la  4 -(2 -d ie tila m in o-etox i)-fen il- 

-2-carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-cetona de p . ' f .  

21ÓRC con descomposición.

17. a partir de 3 -(2 -p iperid il-etoxi)-fen il-2 -am ino-benci 

m idazolil-5 (6 )-tioéter. e l 3 - (2 -p ip er id il-e tox i) - fe n il-2 -  

-carbometoxiamino-bencimidazolil-5(6)-tioóter de p. f .
198&C con descomposición

18. a partir de 3-(2-m orfolil-etoxi)-fenil-2-am ino-bencim i 

d a zo lil-5 (6 )-ó ter! e l 3-(2-m orfolil-etoxi)-fenil-2-carborne 

toxi-am ino-bencim idazolil-$(6)-óter de p. f .  190RC con des­
composición

19. a partir de 3 -(2 -p iperid il-etox i)-fen il-2 -am in o-ben ci- 

m idazolil-5 (6 )-éter, e l 3 -(2 -p ip e r id il-e to x i)-fe n il-2 -ca r  

boetoxiamino-bencimidazolil-5(6)-éter de p. f .  1Ó9-C con 
descomposición

20. e l 3 - (2 -p ip erid il-e tox i)-fenil-2-carboisopropoxiamino- 

bencim idazolil-3(6)-éter (en forma de clorhidrato) de p. f .  

205-C con descomposición
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21. e l 3 - ( 2-p ip e r id il-e to x i) - fe n il-2-carboisobutoxiamino- 

bencim idazolil-5(6)-éter de p. f .  195^0 con descomposición

REIVINDICACIOES

10

15

20

Los puntos de invención propia y nueva, que 
se presentan para que sean objeto de esta solicitud  de Pa­
tente de Invención en España, por VEINTE años, son los 
que se recogen en las reivindicaciones siguientes:

1&,- Mejoras introducidas en e l objeto de 

la  patente principal na 440.713, solicitada e l 4 de Sep­
tiembre de 197$, por: "Procedimiento para la  preparación 
de éteres y cotonas 2-carbalcoxiamino-bencimidazolil-5(6)- 
-fe n ílic o s  sustituidos con radicales básicos", de 3a fó r ­

mula (1)

25

Ri

R2

N-Y-0
N

C-NHCOORr ( 1 )

/
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en la que Rj sign ifica  a lcoh ilo  con 1 a 4 átomos de carbo­

no; X sign ifica  oxígeno, azufre o [^ 0 = 0 ; Y sign ifica  

un grupo alcohileno con 1 a 4 átomos de carbono de cadena 

recta o ramificada; y asi como Rg sign ifica  un radi­

cal a lcoh ilo  con 1 a 4 átomos de carbono, pudiendo signi­

fica r  los  dos radicales y Rg) juntamente con e l átomo 

de nitrógeno que los lleva , también los a n illo s  p irro lid i-  

no, piperidino, morfolino o tiom orfolino, caracterizados 

porque se hace reaccionar un derivado de 2-amino-bencimi- 

dazol de la  fórmula (2)

en la que R ,̂ Rg, X e Y poseen loa significados indicados 
para la fórmula (1),  con una base fu erte , con un áster de 

ácido carbónico de la fórmula (3)

en la que R̂  y R^, independientemente entre s i ,  significan 

un radical a lcoh ilo  in fer ior  de 1 a 4 átomos de carbono,
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e l radical fen ilo  o e l radical para-nitrofenilo, con ex­

clusión de agua, y porque las sales de carbamato obtenidas 

se transforman en caso deseado en los compuestos libres de 
la fórmula (1),  por adición de una base.

2a .-  Mejoras introducidas en e l objeto de 

la  patente principal n& 440.713* solicitada e l 4 de Sep­

tiembre de 1975* por: "Procedimiento para la  preparación 
de éteres y cetonas 2-carbalcoxiamino-bencim idazolil-5(6)- 

-fe n ílico s  sustituidos con radicales básicos".
Tal y como se ha descrito  en 3a Memoria qué 

antecede y con lo s  f ines  que se han especificado.
Esta Memoria consta de cuarenta y cuatro ho­

jas escritas a máquina por una sola cara.

P.A
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