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БЕНЗАЗОЛЫ 

 

3*. СИНТЕЗ  И  АРИЛСУЛЬФОНИЛИРОВАНИЕ 
2-ЗАМЕЩЁННЫХ  БЕНЗИМИДАЗОЛОВ 

 
 

Из о-нитроанилина и алифатических карбоновых кислот восстановительной 
циклизацией получены 2-алкилбензимидазолы. Взаимодействием последних с арил- 
сульфохлоридами синтезированы 2-алкил-1-арилсульфонилбензимидазолы, 
выход которых зависит от строения заместителя в положении 2. 

 

Ключевые слова: 2-алкил-1-арилсульфонил-бензимидазолы, 2-алкилбензимид-
азолы, арилсульфонилирование, восстановительная циклизация. 

 
 
Высокая биологическая активность и широкий спектр действия произ-

водных бензимидазола [2–8] обусловливают повышенный к ним интерес. 
Среди 2-замещённых бензимидазолов найдены вещества, обладающие 
противоопухолевым, гипотензивным, спазмолитическим, нейролептиче-
ским, антибактериальным действием [2–6], а также гербицидной, фунги-
цидной, ростстимулирующей активностью  [7, 8]. 

Недавно появилось сообщение о синтезе 2-циклоалкил(аралкил)бенз-
имидазолов и сульфонилировании последних метил- и бензолсульфо-
хлоридами [9]. Подобные реакции для 2-алкилбензимидазолов не изуче-
ны. В продолжение наших исследований по синтезу и превращениям 
бензазолов [1] в настоящей работе мы синтезировали 2-алкилбензимид-
азолы 2а–е и изучили их взаимодействие с арилсульфохлоридами. 

Ранее 2-алкилбензимидазолы были получены из о-фенилендиамина 
и соответствующих кислот [10]. 

Нами соединения 2а–е синтезированы из о-нитроанилина (1) и алифа- 
тических кислот восстановительной циклизацией с использованием по-
рошка железа и соляной кислоты. Взаимодействие продуктов 2а–е с арил-
сульфохлоридами в присутствии триэтиламина при комнатной темпе-
ратуре привело к 2-алкил-1-арилсульфонилбензимидазолам 3a–e – 8а–е 
(табл. 1). 

Следует отметить, что с удлинением заместителя R выходы соединений 
3a–e – 8а–е уменьшаются. По-видимому, это объясняется действием сте-
рического фактора. Замещение в Ar на ход реакции существенного 
влияния не оказывает. 
_________ 

* Сообщение 2 см. [1]. 
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2–8 a R = H, b R = Me, c R = Et, d R = Pr, e R = Bu;  3ae Ar = 4-MeC6H4;  

4ae Ar = 4-MeOC6H4;  5ae  Ar = 4-ClC6H4;  6ae Ar = 4-t-BuC6H4;  7ae Ar = 3,4-Me2C6H3;  
8ae Ar = 2,4,6-Me3C6H2 

 

Состав и строение синтезированных соединений 3a–e – 8а–е подтвер- 
ждены результатами элементного анализа, данными ИК, масс-спектров и 
спектров ЯМР 1H. 

В ИК спектрах соединений 3–8 имеются характерные полосы погло-
щения валентных асимметрических и симметрических колебаний группы 
SO2 в области 1100–1400 см–1 (табл. 2). 

В масс-спектрах соединений 3a–e – 8а–е наблюдаются пики молеку- 
лярных ионов и фрагментов, полностью подтверждающие предложенные 
структуры. Направление фрагментации молекулярных ионов соединений 
3a–e – 8а–е зависит от природы заместителя R и не зависит от  характера 
замещения в Ar. Масс-спектры соединений 3a–c – 8а–с показывают одно-
типную фрагментацию с разрывом связи ArSO2–Het, приводящую к фраг-
ментам [M+ – ArSO2] и [M+ – Het], причём первые обладают максималь-ной 
интенсивностью. В масс-спектрах соединений 3d,e – 8d,е (R = Pr, Bu) 
сначала происходит отрыв заместителя R, а затем ArSO2. 
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Спектры ЯМР 1H соединений 3a–e – 8а–е (табл. 2) содержат характер-
ные для бензимидазольного фрагмента: сигналы протонов H-4 и H-7 в 
виде двух дублетов (в области 7.55–8.01 м. д.), мультиплетные сигналы 
протонов H-5 и H-6 (при 7.22–8.81 м. д.) и слабопольный синглет протона 
H-2 (8.30–8.61 м. д.). В спектрах имеются также сигналы протонов 
HAr  (6.85–7.45), HR и алкильных заместителй в Ar (0.78–3.74 м. д.). 

Т а б л и ц а  1 
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Физико-химические характеристики синтезированных соединений 3a–e–8а–е 

 

Найдено, %  
Вычислено, % 

 

Соеди-
нение 

Брутто-формула 

N 

Т. пл., °C* 
 

Выход, % 
 

1 2 3 4 5 

3a C14H12N2O2S 10.58 
10.29 

86–88 86 

3b C15H14N2O2S 10.01 
9.79 

122–124 77 

3c C16H16N2O2S 9.03 
9.33 

148–150 68 

3d C17H18N2O2S 9.26 
8.91 

102–104 54 

3e C18H20N2O2S 8.17 
8.53 

118–120 32 

4a C14H12N2O3S 10.11 
9.72 

92–94 97 

4b C15H14N2O3S 8.83 
9.24 

132–134 85 

4c C16H16N2O3S 9.12 
8.86 

138–140 76 

4d C17H18N2O3S 8.64 
8.48 

84–86 67 

4e C18H20N2O3S 8.51 
8.13 

86–88 62 

5a C14H11ClN2O2S 9.26 
9.58 

125–127 96 

5b C15H13ClN2O2S 8.83 
9.12 

152–153 79 

5c C16H15ClN2O2S 8.38 
8.75 

172–174 68 

5d C17H17ClN2O2S 8.13 
8.38 

140–142 61 

5e C18H19ClN2O2S 7.78 
8.04 

154–156 56 

6a C17H18N2O2S 9.25 
8.91 

127–128 76 

6b C18H20N2O2S 8.17 
8.53 

132–134 70 

6c C19H22N2O2S 8.51 
8.18 

137–138 63 

6d C20H24N2O2S 8.09 
7.86 

111–113 58 

6e C21H26N2O2S 7.67 
7.56 

115–116 52 

7a C15H14N2O2S 10.02 
9.79 

115–117 89 

7b C16H16N2O2S 9.12 
9.33 

82–84 80 
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О к о н ч а н и е  т а б л и ц ы  1 

 
1 2 3 4 5 

7c C17H18N2O2S 9.32 
8.91 

73–75 75 

7d C18H20N2O2S 8.26 
8.53 

86–88 64 

7e C19H22N2O2S 8.42 
8.18 

98–100 58 

8a C16H16N2O2S 8.98 
9.33 

120–122 72 

8b C17H18N2O2S 9.17 
8.91 

121–122 64 

8c C18H20N2O2S 8.81 
8.53 

126–127 58 

8d C19H20N2O2S 7.86 
8.18 

96–98 53 

8e C20H20N2O2S 8.19 
7.86 

66–68 47 

__________ 
* Растворители для перекристаллизации: этанол (соединения 3a–e, 4a–e, 5a,b,d,e, 6e, 

7a, c–e, 8a–e),   водный этанол (соединение 5c),   бензин (соединения 6a–d),  петролейный 
эфир (соединение 7b). 

 
 

 
ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ  ЧАСТЬ 

 
ИК спектры для суспензий соединений в вазелиновом масле сняты на фурье-

спектрометре фирмы Perkin–Elmer 2000,  спектры ЯМР 1H – на спектрометре 
Unity 400+ (400 МГц), внутренний стандарт ТМС. Масс-спектры зарегистри-
рованы на приборе Kratos MS-30 с непосредственным вводом образца в источник 
ионов (энергия ионизации 70 эВ). Контроль за ходом реакций и индивидуаль-
ностью синтезированных соединений осуществлялся методом ТСХ на пластинках 
Silufol UV-254 в системе растворителей бензол–ацетон, 10:1, проявитель – 
раствор 1 г KMnO4 в 4 мл H2SO4 и 96 мл H2O. 

2-Алкилбензимидазолы 2а–е (общая методика). Смесь 1.38 г (10 ммоль) 
соединения 1, 60 ммоль соответствующей карбоновой кислоты, 1.68 г (30 ммоль) 
порошка железа и 10 мл 32% HCl нагревают до 70 °C и после прекращения 
бурного выделения водорода выдерживают при той же температуре 1 ч, а затем 
2 ч при 90–100 °C. Реакционную смесь охлаждают, добавляют к ней 20% NaOH 
до pH 9–10, выпавший осадок отфильтровывают и промывают водой до ней-
тральной  реакции. К промытому осадку добавляют 20 мл спирта, смесь кипятят 
1 ч и фильтруют без охлаждения. Из фильтрата отгоняют ~10 мл спирта, остаток 
разбавляют тройным объёмом воды, выделившийся при этом продукт 2 отфиль-
тровывают и перекристаллизовывают из соответствующего растворителя. Темпе-
ратуры плавления синтезированных соединений 2а–е и их образцов, полученных 
циклизацией о-фенилендиамина с карбоновыми кислотами [10],  совпадают. 
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1-Арилсульфонил-2-алкилбензимидазолы 3a–e – 8а–е (общая методика). 
К раствору 11 ммоль соответствующего арилсульфохлорида в 20 мл ацетона 
добавляют по каплям 10 ммоль соединения 2 и раствор 1.11 г (11 ммоль) 
триэтиламина в 30 мл ацетона. Реакционную массу перемешивают при комнатной 
температуре в течение 4 ч, затем ацетон отгоняют, к остатку добавляют 50 мл 
воды. Полученный осадок продукта 3a–e – 8a–e отфильтровывают и пере-
кристаллизовывают из соответствующего растворителя. 
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