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Neue Ether des 2-Hydroxyimidazols, Ver-
fahren zu ihrer Herstellung und diese
enthaltende pharmazeutische Préaparate.

tiche

1. Neue Ether des 2-Hydroxyimidazols der allgemeinen

Formel I

R: .
- ! 6 I
y>0-(CH,) -C-(CHy) -X-R

2 l

R r’<3 RS

worin

Binduny, Sauerstoff, -0-C0O-0-, —-CO-O-,
-CO-NR7-, -0-CO-, ~-OCO-NR’-

eine ganze Zahl von 0 - 9
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gleich oder verschieden und unabhdngig vonein-
ander Wasserstoff, geradkettiges oder verzweig-
tes oder cyclisches Alkyl mit 1-6 Kohlenstoff-

atomen sowie

-(CH2)5‘<QES>S

AN, 9

mit p gyleich 0, 1, 2,

wobei Rl und R? zusammen mit den Kohlenstoffato-
men in 4- und 5-Position des Imidazolringes auch
Bestandteile eines carbocyclischen fiinf- oder
sechsgliedrigen aromatischen oder teilhydrierten
Ringyes sein kOnnen, der ebenfalls durch RS, R9

substituiert sein kann,

gleich oder verschieden und unabhdngig vonein-
ander Wasserstoff, Phenyl, Alkyl mit 1-9 Kohlen-

stoffatomen,

lineares, verzweigtes oder cyclisches, gesdttig-
tes oder ungesdttigtes Alkyl oder Hydroxyalkyl
mit 1-20 Kohlenstoffatomen, Wasserstoff, Alkali
(wenn X = ~C0O-0-) soq}F

-C H /—

s'2s-t

\——-\Rll

mit s gleich 0-2 und t gleich 0 oder 2, 1-Phe-~
nylethyl,

Wasserstoff, Hydroxy (wenn X gleich
-CO-NR’-), Alkyl mit 1-4 Kohlenstoffatomen,

OHKHNAL!NSPECTED
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gleich oder verschieden und unabhédngig von-
einander Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom,

~ Nitro-, Acetamino-, Hydroxygruppe, Alkyl

mit 1-3 Kohlenstoffatomen, Trifluormethyl,
Alkoxy mit 1-3 Kohlenstoffatomen oder
zusammen (R8+R9; R10+R11) Me thylendioxy,

bedeuten,

ausgeschlossen sind Verbindungen der For-

mel I, wenn

~-C0~-0- oder -CO-NR’/- und gleichzeitig

gleich oder verschieden und unabhdngig von-

einander Wasserstoff, geradkettiges, ver-—

zweigtes oder cyclisches Alkyl mit 1-6 Koh-

lenstoffatomen sowie
R8
-(CH \
e A

mit p gleich 0, 1, 2,

gleich oder verschieden und unabh&dngig
voneinander Wasserstoff, Phenyl, Alkyl mit

1-9 Kohlenstoffatomen sowie

lineares oder verzweiytes gesdttigtes Alkyl
mit 1-6 Kohlenstoffatomen, Wasserstoff,
ALKATI™PR"gleich -CO-0-), T

bedeuten.
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2. Pharmazeutische Prdparate, dadurch gekennzeichnet, daB
sie eine Verbindung der Formel I gemdB Anspruch 1 als
Wirkstoff im Gemisch mit {iblichen pharmazeutischen

Hilfs- und Tragerstoffen enthalten.
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Anme lder: A. Nattermann & Cie. GmbH
Nattermannallee 1, 5000 K6ln 30

Titel: Neue Ether des 2-Hydroxyimidazols, Ver-
fahren zu ihrer Herstellung und diese

enthaltende pharmazeutische Prdparate.

Beschreibung

Die vorliegende Erfindung betrifft neue Ether des
2-Hydroxyimidazols mit wertvollen pharmakologischen Eigen-
schaften sowie Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre
Verwendung als Wirkstoff in Arzneimitteln. Sie konnen ins-
besondere zur Behandlung von thromboembolischen, entzind-
lichen, atherosklerotischen und allgemein mit dem Lipid-

stof fwechsel zusammenhidngenden Krankheiten eingesetzt wer-—

den.

Die erfindungsgemiBen Verbindungen entsprechen der allge-

meinen Formel I

o . . A e e A mbs
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I 0-(CH2)m-?-(CH2)n-X-R
RS, R®
R

worin die Summe aus m + n eine ganze Zahl von 0-9 ist,
wihrend X entweder eine einfache Bindung oder Sauerstoff,
-0-C0-0-, -CO=0-, =CO-NR’~, —-0-CO-, -0-CO-NR’- bedeu-
tet. Rl, R2, R3 kdnnen gleich oder verschieden sein und
unabhiangig voneinander Wasserstoff, geradkettiges oder
verzweigtes bzw. cyclisches Alkyl mit 1-6 Kohlenstoffato-

men sowie

mit p yleich 0, 1, 2 darstellen, wobeil Rl und R? zusammen
mit den Kohlenstoffatomen in 4- und 5-Position des Imida-
zolringes auch Bestandteile eines carbocyclischen fiinf-
oder sechsgliedrigen aromatischen oder teilhydrierten
Rinyes sein k&nnen, der ebenfalls durch R8, R9 substitu-
iert sein kann. R4, R° kdnnen gleich oder verschieden sein
und bedeuten unabhingig voneinander Wasserstoff, Phenyl,
Alkyl mit 1-9 Kohlenstoffatomen. R® steht fiir ein lineares
oder verzweigtes bzw. cyclisches, gesdttigtes oder unge-
gsdttigtes Alkyl oder Hydroxyalkyl mit 1-20 Kohlenstoffato-
men oder fiir Wasserstoff, Alkali (wenn X = -CO-0-) sowie

fir
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(mit s gleich 0-2 und t gleich 0 oder 2) oder fir 1-Phe-
nylethyl. R7 bedeutet Wasserstoff, Hydroxy (wenn X gleich
-CO-NR’/-), Alkyl mit 1-4 Kohlenstoffatomen. R8, R9, r10,
®ll x&nnen gleich oder verschieden sein und bedeuten unab-
h&ngig voneinander Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom,
Nitro-, Acetamino-, Hydroxyyruppe, Alkyl mit 1-3 Kohlen-
stoffatomen, Trifluormethyl, Alkoxy mit 1-3 Kohlenstoff-
atomen oder zusammen (R8+R9; R10+R11) Methylendioxy. Aus-
geschlossen von der Erfindung sind Verbindungen der For-
mel I, bei denen X -CO-0O- oder ~CO-NR’/~ bedeutet und
gleichzeitig Rl, R2, R3 gleich oder verschieden und unab-
hingig voneinander Wasserstoff, geradkettiges oder ver-
zweigtes oder cyclisches Alkyl mit 1-6 Kohlenstoffatomen

sowie

8

R
o0l
p Rg

mit p gleich 0, 1, 2 bedeuten, R4, R gleich oder ver-
schieden und unabhdngig voneinander fur Wasserstoff, Phe-
nyl, Alkyl mit 1-9 Kohlenstoffatomen stehen und RO
lineares oder verzweigtes, gesdttigtes Alkyl mit 1-6
Kohlenstof fatomen, Wasserstoff, Alkali (X gleich -CO-0-)
bedeutet.
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ErfindunysgemdBe Verbindungen sind beispielsweise
2—Methoxy—l,4,5—triphenyl—imidazol
2-Ethoxy-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-Propoxy—l,4,5—triph¢nyl—imidazol
2—Butoxy—l,4,5—triphenyl—imidazol
2-Pentyloxy~-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-Hexyloxy-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-Heptyloxy-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-0Octyloxy~-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-Nonyloxy-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-Decyloxy-1,4,5-triphenyl-imidazol
4,5-Diphenyl-2-me thoxy-l-methyl-imidazol
4,5-Diphenyl-2-ethoxy-l-methyl-imidazol
4,5—Diphenyl—l—methyl—z-propoxy—imidazol
2-Butoxy-4,5-diphenyl-l-methyl-imidazol
4,5—Diphenyl—l—methyl—z—pentyloxy—imidazol
4,5-Diphenyl-2-hexyloxy-l-methyl-imidazol
4,5-Diphenyl-2-heptyloxy—~1l-me thyl-imidazol
4,5-Diphenyl-l-methyl-2-octyloxy-imidazol
4,5-Diphenyl-l-methyl-2-nonyloxy-imidazol
2—Decyloxy—4,5—diphenyl—1—methyl—imidazol
1,5-Diphenyl-2-me thoxy-4-methyl-imidazol
l,5—Diphenyl—2—ethoxy—4-methyl—imidazol
l,5—Diphenyl-4—methyl—z—propoxy—imidazol
2-Butoxy-1,5-diphenyl-4-methyl-imidazol
l,5—Diphenyl—4—methyl—z—pentyloxy—imidazol
l,5—Diphenyl—2-hexyloxy—4—methyl—imidazol
1,5-Diphenyl-2-heptyloxy-4-methyl-imidazol
1,5-Diphenyl-4-methyl-2-octyloxy-imidazol
1,5-Diphenyl-4-me thyl-2-nonyloxy-imidazol
2-Decyloxy-1,5-diphenyl-4-methyl-imidazol
l—Cyclohexyl—4,S—diphenyl—Z—methoxy—imidazol
l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—2—ethoxy—imidazol
l—Cyclohexyl—4,S—diphenyl—z—propoxy—imidazol
2—But0xy—l-cyclohexyl—4,5-diphenyl—imidazol
l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl-z—pentyloxy—imidazol
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l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—2—hexyloxy~imidazol
l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—2—heptyloxy-imidazol
i—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—2—octyloxy—imidazol
l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl-z—nonyloxy—imidazol
l—Cyclohexyl—Z—decyloxy—4,5—diphenyl—imidazol
l,4—Diphenyl-2—methoxy—imidazol
1,4-Diphenyl-2-ethoxy-imidazol
l,4—Diphenyl—2—propoxy—imidazol
2-Butoxy—l,4—diphenyl—imidazol
l,4—Diphenyl—2—pentyloxy-imidazol
l,4—Diphenyl—2-hexyloxy—imidazol
l,4-Diphenyl—2-heptyloxy—imidazol
l,4—Diphenyl—2—octyloxy—imidazol
l,4—Diphenyl—2—nonyloxy—imidazol
2—Decyloxy—l,4-diphenyl—imidazol
1,5-Diphenyl—2—methoxy—imidazol
l,5—Diphenyl—2—ethoxy-imidazol
l,5-Diphenyl—2—propoxy—imidazol
2—Butoxy—1,5-diphenyl—imidazol
1,S—Diphenyl—z-pentyloxy—imidazol
1,5—Diphenyl—2-hexyloxy—imidazol
l,5—Diphenyl—2—heptyloxy—imidazol
l,5-Diphenyl—2—octyloxy—imidazol
l,5—Diphenyl—2—nonyloxy—imidazol
2—Decyloxy—l,S—diphenyl—imidazol
2—Methoxy—l—pheny1—benzimidazol
2—Ethoxy—l-phenyl—benzimidazol
l—Phenyl—Z—propoxy—benzimidazol
2—Butoxy—l-phenyl—benzimidazol
2—Pentyloxy—l—phenyl—benzimidazol
2—Hexyloxy—l—phenyl—benzimidazol
2-Heptyloxy—l—phenyl—benzimidazol
2—Octyloxy—l—phenyl—benzimidazol
2-Nonyloxy—l-phenyl—benzimidazol
2—Decyloxy—l—phenyl—benzimidazol
2—Octyloxy—l—phenyl—4,5,6,7-tetrahydro—benzimidazol

o
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1-Benzyl-2-methoxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-ethoxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-propoxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-butoxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-pentyloxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-hexyloxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-heptyloxy~benzimidazol
1-Benzyl-2~octyloxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-nonyloxy-benzimidazol
1-Benzyl-2-decyloxy-benzimidazol
2-Benzyloxy-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-Benzyloxy-4,5-diphenyl-l-methyl-imidazol
2-Benzyloxy—4,5—diphenyl—l—cyclohexyl—imidazol
2-Benzyloxy-1,4-diphenyl-imidazol
2-Benzyloxy—-1l-phenyl-benzimidazol
2-Benzyloxy-1,5-diphenyl-imidazol
2—Benzyloxy—l,5—diphenyl—4—methyl—imidazol
2—Allyloxy—l,4,5—triphenyl—imidazol
2—(7—Octenyloxy)—l,4,5—tripheny1—imidazol
2—(8—Nonenyloxy)—l,4,5—triphenyl—imidazol
2-(1,4,5-Triphenyl-imidazol-2-yloxy)-ethanol
3-(1,4,5-Triphenyl-imidazol-2-yloxy)~propanol
4—(l,4,5—Triphenyl—imidazol—Z—yloxy)—butanol
5-(1,4,S—Triphenyl—imidazol—z—yloxy)—pentanol
6-(1,4,5-Triphenyl-imidazol-2~-yloxy)-hexanol
7-(1,4,5-Triphenyl-imidazol-2~yloxy)-heptanol
g-(1,4,5-Triphenyl-imidazol-2-yloxy)-octanol
9—(1,4,5—Triphenyl—imidazol—z—yloxy)—nonanol
10—(1,4,5—Triphenyl—imidazol—2—yloxy)—decanol
2—(1—Cyclohexyl—4,5~diphenyl—imidazol—Z—yloxy)—ethanol
3—(l—Cyclohexyl—4,S—diphenyl—imidazol—z—yloxy)—propanol
4—(l—Cyclohexyl—4,S—diphenyl—imidazol—2—yloxy)—butanol
5—(l—Cyclohexyl—4,S—diphenyl—imidazol~2-yloxy)~pentanol
6—(l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—imidazol—Z—yloxy)—hexanol
7-(l-Cyclohexyl—4,5—diphenyl—imidazol—2—yloxy)—heptanol
8—(l—Cyclohexyl—4,5-diphenyl—imidazol—z—yloxy)—octanol
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99(l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—imidazol—Z—yloxy)—nonanol
10-(l—Cyclohexyl—4,5-diphenyl—imidazol—z—yloxy)—decanol
Zﬁ(4,5-Diphenyl—1—methyl—imidazol—z—yloxy)—ethanol
3-(4,5—Diphenyl-l—methyl—imidazol—Z—yloxy)—propanol
4—(4,5-Diphenyl—1-methyl-imidazol—z—yloxy)—butanol
5—(4,5-Diphenyl-l—methyl—imidazol—Z-yloxy)—pentanol
6—(4,5—Diphenyl—l—methyl—imidazol—z-yloxy)—hexanol
7-(4,5—Diphenyl—l-methyl-imidazol-Z-yloxy)—heptanol
8-(4,5—Dipheny1-l—methyl—imidazol-z-yloxy)—octanol
9-(4,5—Diphenyl—l—methyl—imidazol—Z—yloxy)—nonanol
lO-(4,5—Diphenyl—l—methyl-imidazol-z—yloxy)-decanol
2-(l,5—Diphenyl—4—methyl—imidazol—z—yloxy)-ethanol
3—(1,5—Diphenyl—4—methyl—imidazol—z—yloxy)—propanol
4-(1,5—Diphenyl—4-methyl—imidazol-z—yloxy)—butanol
5-(l,5—Diphenyl-4—methyl—imidazol—z—yloxy)—pentanol
6-(l,5—Diphenyl—4-methyl-imidazol—z—yloxy)—hexanol
7—(l,5—Diphenyl—4—methyl-imidazol-z—yloxy)-heptanol
8-(l,5-Diphenyl—4—methyl-imidazol—zfyloxy)—octanol
9-(l,5-Diphenyl—4—methyl—imidazol—Z—yloxy)—nonanol
lO—(l,5—Diphenyl—4—methyl—imidazol—Z—yloxy)—decanol
2—(1,4—Diphenyl—imidazol—z—yloxy)—ethanol
3—(l,4-Diphenyl—imidazol—z—yloxy)—propanol
4—(l,4-Diphenyl—imidazol—z—yloxy)—butanol
5—(l,4—Diphenyl—imidazol-2—yloxy)—pentanol
6~-(1,4-Diphenyl-imidazol—-2-yloxy)-hexanol
7—(1,4—Diphenyl—imidazol—2—yloxy)—heptanol
8-(l,4—Diphenyl—imidazol—2—yloxy)—octanol
9—(1,4—Diphenyl—imidazol—2-yloxy)—nonanol
lU—(l,4—Diphenyl—imidazol—z—yloxy)-decanol
2—(l,5—Diphenyl—imidazo1—2—yloxy)—ethanol
3—(l,5—Diphenyl—imidazol—Z—yloxy)—propanol
4—(l,5—Diphenyl—imidazol—Z—yloxy)—butanol
5—(l,5—Diphenyl—imidazol—z—yloxy)—pentanol
6—(l,5—Diphenyl—imidazol—z—yloxy)—hexanol
7—(l,5-Diphenyl—imidazol-z—yloxy)—heptanol
8—(l,5—Diphenyl—imidazol—2—y1oxy)—octanol

=0,
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9-(1,5-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-nonanol
10-(1,5-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-decanol
2-(1-Benzyl-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy)-ethanol
3-(1-Benzyl-4,5-diphenyl~imidazol-2-yloxy)-propanol
4-(1-Benzyl-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy)-butanol
5-(1l-Benzyl-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy)-pentanol
6-(l—Benzyl—4,5—diphenyl—imidazol—z—yloxy)-hexanol
7-(1-Benzyl-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy)-heptanol
8-(1-Benzyl-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy)-octanol
9-(1l-Benzyl—-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy)-nonanol
10-(1-Benzyl-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy)-decanol
2-(1l-Phenyl-benzinidazol-2-yloxy)-ethanol
3-(1l-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-propanol
4-(1l-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-butanol
5-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-pentanol
6—(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-hexanol

7-( l-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-heptanol
8-(l-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-octanol
9-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-nonanol
10-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-decanol
2—(l—Phenyl—4,5,6,7—tetrahydrobenzimidazol—z-yloxy)-
ethanol
3—(l—Phenyl—4,5,6,7—tetrahydrobenzimidazol—z—yloxy)—
propanol
4-(1-Phenyl-4,5,6,7-tetrahydrobenzimidazol-2~yloxy)-
butanol
5—(1—Phenyl—4,5,6,7—tetrahydrobenzimidazol—Z—yloxy)—
pentanol
6—(1-Phenyl-4,5,6,7-tetrahydrobenzimidazol-2-yloxy)~
hexanol
7—(l—Phenyl—4,5,6,7—tetrahydrobenzimidazol—z—yloxy)—
heptanol
8-(1l-Phenyl-4,5,6,7-tetrahydrobenzimidazol-2-yloxy)-
octanol
9-(1-Phenyl-4,5,6,7-tetrahydrobenzimidazol-2-yloxy)-

nonanol
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10-(1-Phenyl-4,5,6,7-tetrahydrobenzimidazol-2-yloxy)-
decanol

und die Ester dieser Alkohdle mit z.B. Ameisensdure,
Essigysdure, Propionsiure, Buttersdure, Valeriansaure,
Capronsaure, Onanthsdure, Caprylsdure, Pelargonsdure,
Caprinsdure, Undecansdure, Dodecansaure, Tridecansadure,
Tetradecansaure, Pentadecahsaure, Hexadecansdure, Hepta-
decansaure, Octadecanséufe, Nonadecansdure, Eicosansaure,
Olsdure, Linolsdure, Linolensdure, Benzoesdure, Salicyl-
sidure, Zimtsdure sowie die Ether der oben genannten Alko-
hole mit z.B. Methanol, Ethanol, Propanol, Butanol, Ben-
zylalkohol, Phenylethylalkohol, die Monoether mit Glykol,

Propandiol, Butandiol.-

ErfindungsgemdBe Verbindungen sind ebenfalls Ester der
oben genannten Alkohole mit Kohlensdurederivaten, wie
z.B.
1-Benzyl-4,5-diphenyl-2-(8-methylcarbamoyloxy-octyloxy)-
imidazol
2~(8-Dimethylcarbamoyloxy-octyloxy)~1,4,5-triphenyl-
imidazol' :
2~(4-Butylcarbamoyloxy-butoxy)-1,4,5-triphenyl-imidazol
2-(8-Ethoxycarbonyloxy-octyloxy)-1,4,5-triphenylimidazol

zu den erfindungsgemaBen Verbindungen gehdren auch:
1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxyessigsdure
3—(l—Phenyl—benzimidazol—Z—yloxY)—propionséure
4—-(1l-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-buttersdure
5-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-valeriansdure
b-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-capronsdure
7-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-6nanthsdure
8—-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-caprylsdure
9-(1-Phenyl-benzimidazol-2~yloxy)-pelargonsdure
10-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-caprinsadure
11-(1-Phenyl-benzimidazol-2-yloxy)-undecansaure

il



1ot 3504680

8-(1l-Phenyl-4,5,6,7-tetrahydro-benzimidazol-2-yloxy)-cap-
rylsédure sowie deren Natrium~ und Kaliumsalze, Ester mit
z.B. Methanol, Ethanol, Propanol, Iéopropanol, Butanol
sowie deren Vertreter mit Substitution am Arylrest, wie’
z.B. 8-/1-(4-Fluorphenyl)~benzimidazol-2-ylokxy/~caprylsau-

re—-isopropylester.

ErfindungsgemdBe Verbindungen sind ebenfalls Hydroxamsau-
ren, wie z.B. 8-(1l-Phenylbenzimidazol-2-yloxy)-octan-

hydroxamsaure.

7u den erfindungsgem&Ben Verbindungen gehSren auch als
Derivate z.B. die Hydroxyethylester, 3-Hydroxypropylester,
4-Hydroxybutylester, 6-Hydroxyhexylester der nachfolgend
aufyefiihrten S&auren: :
1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxyessigsdure
3-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-propionsaure
4—(1,4[5—TriphenyLimidazol—Z—yloxy)—butterséure
5-(1,4,5-Triphenylimidazol—z-yloxy)—valerianséufe
6-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-capronsdure
7-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-dnanths&ure
8-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-caprylséure
9-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-pelargonsaure
10-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-caprinséure
ll—(l,4,5—Triphenylimidazol—z-yloxy)-undecansaure
4—[2,5—Diphenyl—l—(4—methoxyphenyl)—imidazol—2-yloxy7—
buttersdure
4—[1—(4-Chlorphenyl)—4,5—diphenyl—imidazol-Z-yloxz]—

buttersiure
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4-/4,5-Diphenyl-1-(4-methylphenyl)-imidazol-2-yloxy/-
buttersédure
4-[2,5—Diphenyl-l—(2—fluorphenyl)-imidazol—z-yloxy]-
buttersaure
4-/2,S—Bis—(4—chlorphenyl)—l—phenyl-imidazol—z—yloxy/—
buttersaure

4-/%4,5-Bis- (4-fluorphenyl)-1l-phenyl-imidazol-2-yloxy/-
buttersiure '
4—/2,5—Bis—(4-methoxyphenyl)—l-phenyl-imidazol~2-yloxy[—
buttersdure ‘
4-/1,4,5-Tris-(4-chlorphenyl)—imidazol-2—yloxy7-butter—
sdure ~
4—/1—(3,4—Dimethoxyphenyl)—4,Sfdiphenyl-imidazol—Z—yloxyf—
buttersaure
8—/@,S—Diphenyl-l—(4—methoxyphenyl)—imidazol—2—yloxy7—
caprylsdure '
8—[1-(4—Chlorphenyl)—4,5—diphenylimidazol—2—yloxy/;capryl-
sdure '
8—12,5~Diphenyl—l—(47methylphenyl)fimidazol—z—yloxy/;cap—
rylsaure :
8—[@,5-Diphenyl—l—(2—fluorphenyl)fimidazol—Z—yloxy]-cap4
rylsdure |
8-[Z,S—Bis—(4—chlorphenyl)—l—phenyl—imidazol—z-yloxy]—
caprylsaure :
8—/4,5—Bis—(4—fluorphenyl)-l—phenyl~imidazol—z—yloxy/—
caprylsdure '
8—/@,5-Bis—(4—methoxyphenyl)—l—phenyl—imidazol—z—yloxy/4
caprylsdure ' '
8-/1,4,5-Tris—(4-chlorphenyl)-imidazol-2~-yloxy/-capryl-
sdure
8—/1-(3,4—Dimethoxyphenyl)—4,S—diphenyl—imidazol—z—yloxy7-
caprylsdure
8-/4,5~Diphenyl—l—(3,4—methylendioxyphenyl)—imidazol—2—
yloxy/-caprylsédure
8-/4,5-Diphenyl-1-(2-trifluormethylphenyl)-imidazol-2-

yloxy]—caprylséufe
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8-/4,5-Diphenyl-1-(3-trifluormethylphenyl)-imidazol-2-
yloxy/~-caprylsdure
8—[4,5—Diphenyl—l—(4-trifluormethylphenyl)—imidazol-z—
yloxy/-caprylsdure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-propionsdure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-buttersaure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2~yloxy)-valeriansdure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-capronsdure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-dnanthséure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-caprylsédure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-pelargonsdure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-caprinsaure
2-(1,4,5-Triphenylimidazol-2~-yloxy)-undecanséure

2—/1—(4—Chlorphenyl)—4,S—diphenyl—imidazol—z—yloxyf—cap-

rinsdure
2-/1,5—Diphenyl—l—(4—methoxyphenyl)—imidazol—z—yloxy]—
caprinsdure
2-/%,5—Diphenyl—l—(4—methylphenyl)—imidazol—z—yloxy7—
caprinsaure
2-/@,5—Diphenyl—l-(2-fluorphenyl)—imidazol—z—yloxy/—
caprinsdure
2—/@,5-Bis-(4—chlorphenyl)~l-phenyl—imidazol-Z—yloxy]-
caprinsdure
2—/4,5-Bis—(4—fluorphenyl)—l-phenyl—imidazol~2—yloxy7-
caprinsdure
2—/1,5—Bis—(4-methoxyphenyl)—l—phenyl—imidazol-z-yloxy7—
caprinséure
2-/1,4,5-Tris-(4—chlorphenyl)—imidazol—2—yloxy7-caprin-

sdure

2-/1—(3,4-Dimethoxyphenyl)-4,5—diphenyl—imidazol—z—yloxy]F

caprinsédure
2—[1,5—Diphenyl—l—(3,4—methylendioxyphenyl)—imidazol-z—
yloxy/—-caprinsdure

2-/4,5=Diphenyl-1-(3-trifluormethylphenyl)-imidazol-2-

yloxy/-caprinséure
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2-Methyl—2—(1,4,S—triphenylimidazol-z-yloxy)—propionséure
2-/4, 5—Bis—(4—chlorphenyl)-l—phenyl-imidazol~2—yloxy7F2—

vmethylproplonsaure

2-/4 ,5-Bis- (4-methoxyphenyl)-1- phenyl-imidazol-2- ~yloxy/-2-
nmethylpropionsdure
2—Phenyl—2-(1;4,5—triphenylimidazol—z—yloxy)—propionséure
2—/2,5—Bis—(4-chlorphenyl)—1—phenyl—imidazol—z—yloxy7—2~
phenyl-propionsaure '
4,5-Diphenyl—1—methyl—imidazol-z—yloxyessigséure
3—(4,5-Diphenyl—l—methyl—imidazol-z—yloxy)-propionséure
4-(4,S-Diphenyl—l—methyl—imidazol—Z—yloxy)~butters§ure

.5—(4,5—Diphenyl—l—methyl—imidazol-2—yloxy)-valerianséure

6—(4,S—Diphenyl—l—methyl-imidazol—z—yloxy)—capronséure
7—(4,5—Diphenyl-l—methyl—imidazol—z—yloxy)—6nanths§ure'
8—(4,5-Diphenyl—l-methyl—imidazol—Z—yloxy)—caprylséure
9-(4,5-Diphenyl-l-methyl-imidazol- -2-yloxy)-pelargonsaure

©10-(4, 5- Dlphenyl ~l-methyl-imidazol- 2-yloxy)-capr1nsaure

11-(4,5- Dlphenyl -1- ethyl-lmldazol 2-yloxy)-undecansaure
1-Cyclohexyl-4,5- diphenyl-imidazol-2- yloxyessigsdure
3—(l-Cyclohexyl—4,5—diphenyl—imidazol—z-leXY)—propion—
sdure I '
4-(1- Cyclohexyl -4 5—d1phenyl ~imidazol-2-yloxy)- buttersaure
5-(1-Cyclohcxyl 4,5-diphenyl-imidazol-2- yloxy) -valerian-
sdure .

6~(1-Cyclohexyl- 4 ,5-diphenyl- 1m1dazol -2~-yloxy)—-capronsdure
7-(1-Cyclohexyl-~4,5- —~diphenyl-imidazol-2-yloxy)- ~dnanthsédure
-(l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—imidazol—z—yloxy)—caprylséurev

9—(l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—imidazol—z-yloxy)—pelargon—

saure
10—(l—Cyclohexyl-4,5—diphenyl—imidazol—2—yloxy)—caprin—
sdure |
ll~(l-Cyclohexyl—4,S—diphenyl—imidazol—2—yloxy)—undecan4
sdure

1,4-Diphenyl-imidazol-2~yloxyessigsaure
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3-(1,4-Diphenyl-imidazol~-2-yloxy)-propionsdure
4-(1,4-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-buttersaure
5-(1,4-Diphenyl-imidazol~2-yloxy)-valerians&dure
6-(1,4~Diphenyl-imidazol-2~yloxy)-capronsaure
7-(1,4-Diphenyl-imidazol-2~yloxy)-6nanthsaure
g-(1,4-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)~-caprylséure
9-(1,4-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-pelargonsaure
10-(1,4-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-caprinsédure
11-(1,4-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-undecanséure
1,5-Diphenyl-imidazol-2~yloxyessigsaure
3-(1,5-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-propionsaure
4-(1,5-Diphenyl-imidazol-2~yloxy)-butterséure
5—(l,5—Dipheny1—imidazol—z—yloxy)-valerianséure
6—(l,5-Diphenyl—imidazo1—2—yloxy)-capronséure
7—(l,5—Diphenyl—imidazol—z—yloxy)—bnanthséure
8—(1,5—Diphenyl—imidazol—z-yloxy)—caprylséure
9—(l,5—Diphenyl~imidazol—z-yloxy)-pelargonséure
10-(l,5—Diphenyl-imidazol—Z—yloxy)—caprinséure
11-(1,5-Diphenyl-imidazol-2-yloxy)-undecanséure
4,5—Dimethyl-l—phenyl—imidazol—z—yloxyessigséure
3—(4,5—Dimethyl—l-phenyl-imidazol—z—yloxy)—propionséure
4—(4,5—Dimethyl—l—phenyl—imidazol—z—yloxy)-butterséure
5—(4,5—Dimethyl—l—phenyl—imidazol—z—yloxy)—valerianséure
6-(4,5—Dimethyl-l—phenyl—imidazol—2~yloxy)—capronséure
7—(4,S—Dimethyl-l—phenyl-imidazol—z—yloxy)—6nanths§ure
8—(4,5—Dimethyl-l—phenyl—imidazol—z—yloxy)-caprylséure
9—(4,5—Dimethyl-l—phenyl—imidazol-z—yloxy)—pelargonsaure
lu-(4,5—Dimethyl—l-phenyl—imidazol—z—yloxy)-caprinséure
11-(4,5-Dimethyl-1l-phenyl-imidazol-2-yloxy)-undecansaure
l—Benzyl—4,5-diphenyl—imidazol—z-yloxyessigséure
3—(l—Benzyl—4,5—diphenyl—imidazol—z—yloxy)-propionséure
4—(l—Benzyl—4,5—diphenyl—imidazol—z—yloxy)—butterséuré
5—(l—Benzyl—4,5—diphenyl—imidazol-z—yloxy)—valeriansaure
6-(l-Benzyl-4,5-diphenyl—imidazol—z—yloxy)—capronséure
7-(1-Benzyl-4,5-diphenyl-imidazol~2-yloxy)-6nanthséure
8-(l—Benzyl-4,5-diphenyl—imidazol—z—yloxy)—caprylséure
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9—(l-Benzyl—4,5—diphenyl-imidazol-z—yloxy)—pelargbnséure
10-(1—Benzyl-4,S—diphenyl—imidazol-z—yloxy)—caprinséure
ll—(l-Benzyl—4,5-diphenyl-imidazolfz—yloxy)—undecanséure
1,5—Diphenyl—4—methyl—imidazol—Z—yloxyessigséure
3-(1,5-Diphenyl-4~methyl- imidazol-2-yloxy)-propionsdure
4-(1,5-Diphenyl-4-methyl-imidazol-2- yloxy)-buttersdure
5-(1,5-Diphenyl-4-methyl-imidazol- 2-yloxy)- -valeriansaure
6-(1,5-Diphenyl-4-methyl-imidazol- 2-yloxy)-capronsdure
7?(l,5—Diphenyl-4—methyl—imidazol—2-yloxy)—6nanths§ure
8—(l,SfDiphenyl-4—methyl—imidazol—z—yloxy)—caprylséure
9—(l,5—Diphenyl—4-methyl-imidazol—z—yloxy)—pelargonséure
lO-(l,5—Diphenyl—4—methyl—imidazol-z—yloxy)—caprinséure
llv(l,5—Diphenyl~4—methyl—imidazol—z—yloxy)—undecanséure
74(4,5—Diphenyl—l-ethyl—imidazol—z—yloxy)—6nanthséure
8-(4,5—Diphenyl—l—ethyl-imidazol—z—y;oxy)—caprylséure

7-(1,4~ -Diphenyl-5-methyl- -imidazol-2-yloxy)-dnanthsdure

8-(1,4~- Dlphenyl 5- methyl imidazol-2-yloxy)-caprylsdaure
7-(1,5~ Dlphenyl 4- 1sopropyl -imidazol-2~yloxy)-6nanthsdure
8-(1,5-Diphenyl-4- isopropyl-imidazol-2- yloxy)-caprylsdure
—[1—(4—Chlbrphenyl)—4,5—diphenyl—imidazol-z—yloxy7—2f
phenyl-propionsédure '
2-/4,5-Diphenyl-1-(4- methoxyphenyl) 1m1dazol 2—yloxy]~2—
phenyl- proplonsaure
2-/2,5-Diphenyl-1- (4—methylphenyl) —-imidazol-2- yloxy/—z—
phenyl- proplonsaure _
2-/4,5- Dlphenyl -1-(2- fluorphenyl) —imidazol-2- yloxy]—z—»'
phenyl- propionsaure - :
2-/4,5- Bls—(4—methox1phenyl) ~1- phenyl ~imidazol-2- yloxy7—
2—phenyl propionsédure A
2~ Phenyl -2-/1,4,5-tris—(4- chlorphenyl) 1m1dazol 2 yloxy7—
propionsaure
2=/1-(3,4~- -Dime thoxyphenyl)-4 S—dlphenyl ~imidazol- 2—yloxy/—
2-phenyl propionsdure
2-/4,5- Dlphenyl -1-(3, 4—methylend10xyphenyl) -imidazol-2-

yloxy/ 2—phenyl propionsé&ure

gl
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2=/4,5-Diphenyl-1-(3-trifluormethylphenyl)-imidazol-2-

yloxy/-2-phenyl-propionsdure
2-(4,5-Diphenyl-l-methyl-imidazol-2-yloxy)-2-methyl-
propionsdure
2—(l-Benzyl-4,5-diphenyl—imidazol—Z—yloxy)—Z—methyl—
propionsdure
2-(1,5-Diphenyl-4-methyl-imidazol-2-yloxy)~2-methyl-
propionsaure
2-(4,5-Diphenyl-l-ethyl~imidazol-2-yloxy)-2-methyl~-
propionsdure
2-(1,4-Diphenyl-5-methyl-imidazol-2-yloxy)-2-methyl-
propionsdure
2-(1,5-Diphenyl-4-isopropyl-imidazol-2-yloxy)-2-methyl-
propionsdure
2-/1-(4-Chlorphenyl)-4,5-diphenyl-imidazol-2-yloxy/-2-
methyl-propionsédure
21/1,5—Diphenyl—l—(4-methoxyphenyl)—imidazol—z-yloxy]-z-
methyl-propions&dure
2j/2,5—Diphenyl—1—(4—methylphenyl)—imidazol—2—yloxy7-2—
methyl-propionséaure
2~/H,5—Diphenyl—l—(2—fluorphenyl)-imidazol—z—yloxy7—2—
methyl-propionsaure
2—/2,S—Bis—(4-fluorphenyl)—l—phenyl-imidazol-2—yloxy7-2—
methyl-propionsdure
2-Methyl-2-/1,4,5-tris-(4-chlorphenyl)-imidazol-2-yloxy/=
propionsaure
2-/1—(3,4—Dimethoxyphenyl)—4,5-diphenyl—imidazol—2—yloxy7—
2-methyl-propionséaure
2-/4,5-Diphenyl-1-(3,4-methylendioxyphenyl)-imidazol-2-
yloxy/-2-methyl-propionséure
2-/%4,5-Diphenyl-1-(3-trifluormethylphenyl)-imidazol-2-
yloxy/-2-methyl-propionsdure
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sowie die Amide, N—Methylamide,‘N—Ethylamide, N-Hexyl-
amide, N,N-Dimethylamide, N~ ~2-Hydroxyethylamide, N-(3-
Hydroxypropyl) -amide, N~(4-Hydroxybutyl)-amide, N~Benzyl-
amide, W-Cyclohexylamide, N-Phenylamide, N-l- Phenylethyl-
amide, N-2-Phenylethylamide, N-Cyclohexylamide, Methyl-
ester, Ethylester, Propylester, Isopropylester, Butyl-
ester, tert—Butylester} Hexylester, Benzylester, Hydroxy-.
ethylester, 3-Hydroxypropylester, 4-Hydroxybutylester,

_b*Hydroxyhexylester der nachstehenden Sduren

l—Phenyl—benzimidazol—z-yloxyessigséure
3—(1-Phenyl~benzimidazol~2-yloxy)4propionséure,
4-(1—Phenyl—benzimidazol—z—yloxy)—butterséure
5—(l-Phenyl—benzimidazol—z-yloxy)—valerianséure
6—(l—Phenyl—benzimidazol—z—yloxy)—caprqnséure

J—(l—Phenyl—benzimidazol—i—yloxy)—6nanthséure

8-(l—Phenyl—benzimidézol-z—yloxy)ecaprylséure
9—(l—Phenyl—benzimidazol~2—yloxy)—pelargonséure

'lO—(l—Phenyl-benzimidaZdl—ZFyloxy)-caprinséure

ll—(l—Phényl-benzimidazol-z-yloxy)-undecanséure

: l—(4—Chlorphenyl)—benzimidazol—z-yloxyessigséure

3-/1—(4—Chlorphenyl)—benzimidazolQZ;yloxy]—propionséure
4~/1-(4- Chldrphenyl) benzimidazdl—2—yloxy/—butterséure
5-/1~-(4~- Chlorphenyl) ben21m1dazol -2-yloxy/-valeriansdure
6-/1-(4- Chlorphenyl) ben21m1dazol -2-yloxy/~capronsdure
7-/1-(4~-Chlorphenyl)-benzimidazol- 2-yloxy/-6nanthsdure
g—/1-(4~-Chlorphenyl)-benzimidazol-2- yloxy]—caprylséure

9- -/1-(4- ~Chlorphenyl)-benzimidazol- 2—yloxy] pelargonsaure,

1o-/i~-(4- Chlorphenyl) ~benzimidazol-2- yloxy/-caprinsdure
11-/1-(4-Chlorphenyl)- ~benzimidazol-2-yloxy/-undecansdure
8—(l—Phenyl—4,5,6,7—tetrahydrobenzimidazol—z—yloxy)—cap—
rylsaure |
2-Methyl—-8-(1l-phenyl-benzimidazol- 2—yloxy)—caprylsaure
2,2—D1methyl—8—(l—phenyl-ben21m1dazol 2-yloxy)-caprylsdure
3,3-Dimethyl—8—(l—phenyl—benzimidazol—z—yloxy)—caprylséure
2,2-Dimethyl—5—(l—phenyl—behzimidazol-zfyloxy)-valerian—

saure . : iy
il
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Die genannten erfindungsgeméBen Verbindungen kbnnen - so-
fern nicht schon Beispiele angegeben sind - entsprechend
der allgemeinen Formel I - an den Phenylresten oder am
benzokondensierten Ring Substituenten wie Fluor, Chlor,
Brom, Methyl, Ethyl, Propyl, Isopropyl, Trifluormethyl,
Nitro, Acetamino, Methoxy, Ethoxy, Propoxy, Isopropoxy,
Methylendioxy tragen. Als mit den Resten R8, R9, R10 und
R11l gubstituierte Phenylradikale kommen in den Verbindun-
gen I z.B. in Frage:

Phenyl, 2-Fluorphenyl, 3-Fluorphenyl, 4-Fluorphenyl,
2-Chlorphenyl, 3-Chlorphenyl, 4—Chlorphenyl,,2—Bromphény1,
3-Bromphenyl, 4-Bromphenyl, 2-Hydroxyphenyl, 3-Hydroxy-
phenyl, 4-Hydroxyphenyl, 2-Methoxyphenyl, 3-Methoxyphenyl,
4-Methoxyphenyl, 2-Ethoxyphenyl, 3-Ethoxyphenyl, 4-Ethoxy-
phenyl, 2-Methylphenyl, 3-Methylphenyl, 4—Methylphenyi,
2-Trifluormethylphenyl, 3-Trifluormethylphenyl, 4-Tri-
fluormethylphenyl, 2-Nitrophenyl, 3-Nitrophenyl, 4-Nitro-
phenyl, 2-Acetaminophenyl, 3-Acetaminophenyl, 4-Acetamino-
phenyl, 2,3-Difluorphenyl, 2,4-Difluorphenyl, 2,5-Difluor-
phenyl, 2,6-Difluorphenyl, 3,4-Difluorphenyl, 3,5-Difluor-
phenyl, 2,3-Dichlorphenyl, 2,4-Dichlorphenyl, 2,5-Dichlor-
phenyl, 2,6-Dichlorphenyl, 3,4-Dichlorphenyl, 3,5-Dichlor-
phenyl, 2,3-Dimethoxyphenyl, 2,4-Dimethoxyphenyl, 2,5-Di-~
methoxyphenyl, 2,6~Dimethoxyphenyl, 3,4-Dimethoxyphenyl,
3,5-Dimethoxyphenyl, 2,3-Dimethylphenyl, 2,4-Dimethylphe-
nyl, 2,5-Dimethylphenyl, 2,6-Dimethylphenyl, 3,4-Dimethyl~-
phenyl, 3,5-Dimethylphenyl, 3,4-Methylendioxyphenyl.

pie erfindungsgemédBen Verbindungen werden z.B. dadurch
hergestellt, daB man ein 4-Imidazolin-2~on der allgemeinen

Rl
N H
RZ/L—N—/L) H
l3 '

Formel II



10

16

20

26

30

35

‘worin m, n, X, R%, R®, r® (R®

e 7

v 43 . 3504680

-worin Rl, Rz, R3 die in Formel I angegebenen Bedeutungen

besitzen, in einem indifferenten organischen L®sungsmit-
tel, z.B. Dimethylformamid, Dimethylacetamid, Tetramethyl-
harnstoff, Dimethylsulfoxid, Tetrahydrothiophen-1,1-dioxid
durch Zusatz einer Hilfsbase wie z.B. Natriumhydrid,
Kaliumhydrid, Kalium—tert—butylét oder Lithium-~organischer
Verbindungen in das entsprechende Alkalisalz Uberfiihrt und
dieses mit einem Alkylierungsmittel der allgemeinen For-
mel III - gegebenenfalls unter Druck - umsetzt,

4

R

|
Z-(CH,) -C-(CH,)
|
R

6
2 )" J-X-R% I11

5

Alkyl, Aralkyl, Aryl; Was-
Sauerstoff, -C0O-0-,

serstoff /ausgenommen, wenn X

" ~conNr7, -0CO-NR7, ~0-C0-0-7; R’ = Alkyl) die in Formel I
~angegebenen Bedeutungen besitzen und 2 ein Halogen, Toéyl—
- oxyrest, oder eine ihnliche Abgangsgruppe darstellt. Die
;erhaltenen,Etﬁer werden z.BQ,durch Sdulenchromatographie

oder Umkristallisation von den infolge der konkurrierenden.
N~Alkylierung von II'entstehenden Isomeren getrennt.

Als Alkylieruhgsmitﬁel der Formel III kommen z.B. in Fra-

ge: Chlormethan, Brommethan, Chlorefhan, Bromethan,
3-Chlorpropan, 3-Brompropan, 4-Chlorbutan, 4-Brombutan,
5-Chlorpentan, 5-Brompentan, 6-Chlorhexan, 6~-Bromhexan,

7—Chlorheptan, 7-Bromheptan, 8-Chloroctan, 8-Bromoctan,

‘9-Chlornonan, 9-Bromnonan, l0-Chlordecan, l0-Bromdecan,

ll—Chlorundécan, 11-Bromundecan, 12-Chlordodecan, l12-Brom-
dodecan, Allylchlorid, Aliylbromid, 5-Chlor-l-penten,
5-Brom-1-penten, 6-Chlor-1-hexen, 6-Brom-l-hexen, 7-Chlor-

.

S
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l-hepten, 7-Brom-l-hepten, 8-Chlor-l-octen, 8-Brom~-1-
octen, 9-Chlor-l-nonen, 9-Brom-l-nonen, 10-Chlor-1-decen,
16-Brom-l-decen, 12-Chlor-l-dodecen, 12-Brom-1-dodecen,

Benzylchlorid, Benzylbromid.

Als Alkylierungsmittel der Formel III kommen weiter z.B.
die Ester folgender Halogenalkansduren in Frage:
Chloressigsidure, Bromessigsdure, 2-Chlorpropionsdure,
3-Chlorpropionsiure, 2-Brompropionsaure, 3-Brompropion-
sdure, 2-Chlorbuttersdure, 4-Chlorbuttersdure, 2-Brom-
buttersiure, 4-Brombuttersdure, 2-Chlor-2-methyl-propion-
siure, 2-Brom-2-methyl-propionsdure, 3-Chlor-2,2-dimethyl-
propionsdure, 2-Chlor-2-phenyl-propionsédure, 2-Brom-2-phe-
nyl-propionsdure, 2-Chlorvaleriansdure, 2-Bromvalerian-
sdure, 5-Chlorvaleriansdure, 5-Bromvaleriansdure, 2-Chlor-
capronsaure, 2-Bromcapronsdure, 6—-Chlorcapronsaure,
6-Bromcapronsaure, 2-Chlordnanthsdure, 2-Bromdnanthséure,
7-Chlordnanthsdure, 7-Bromdnanthsdure, 2-Chlorcaprylsdure,
2-Bromcaprylsdure, g8-Chlorcaprylsdure, 8-Bromcaprylsaure,
8-Chlor-2,2~-dimethyl-caprylsdure, 8-Brom-2,2-dimethyl-
caprylsdure, 2-Chlorpelargonséure, 2-Brompelargonsaure,
9-Chlorpelargonsaure, 9-Brompelargonsiure, 2-Chlorcaprin-
siure, 2-Bromcaprinsaure, 10-Chlorcaprinsdure, 10-Brom-
caprinsdure, 2-Chlorundecansdure, 2-Bromundecansdure,
11-Chlorundecansiure, ll-Bromundecansdure, 8-Brom-2,3~di-
methyl-caprylsdure, 8-Chlor-2,3-dimethyl-caprylsaure,
8-Brom-3,3-dimethyl-caprylsdure, 8-Chlor-3,3~-dimethyl-
caprylsadure, 8-Brom-2-methyl-caprylsédure, 8-Chlor-2-
methyl-caprylsdure, 8-Brom-3-methyl-caprylsdure, 8-Chlor-
3-methyl-caprylsédure, 5-Brom—-2,2-dimethyl-valeriansdure,

5-Chlor-2,2-dinethyl-valeriansdure.
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Bei den Alkoholkomponenten der Ester III handelt es sich
vorzuysweise um solche mit geradkettigem oder sekundar-
verzwe igtkettigem yesattigten Kohlenwasserstoffrest mit
1-6 Kohlenstoffatomen wie z.B. Me thanol, Ethanol, Propa-

nol, Isopropanol, Butanol, tert-Butanol, Hexanol sowie um

Benzylalkohol.

Die Ausgangsverbindungen der Formel II werden nach oder
analoy den bekannten Verfahren hergestellt, z.B. Org.
Synth. Coll. Vol. II, 231,

H. Ahlbrecht und H. Hanisch, Synthesis 1973, 109

H.G. Aurich, Liebigs Ann. Chem. 732, 195 (1970)

B. Krieg und H. Lautenschlager, Liebigs Ann. Chem. 1976,
208

B. Krieg und H. Lautenschléger, Liebigs Ann. Chem. 1976,
1471

vY.A. Baskakov et al., USSR-Patent 389096, C.A. 79, 126502

(1973)

Typische Ausgangsverbindungen der Formel II sind bei-
spielsweise:
4,5-Diphenyl-1l-methyl-4-imidazolin-2~on
4,5-Diphenyl-l-ethyl-4~imidazolin-2-on
4,5-Diphenyl-l-propyl-4-imidazolin-2-on
4,5-Diphenyl-1-butyl-4-imidazolin—-2-on
l—Cyclohexyl—4,5—diphenyl—4—imidazolin—z—on
1-Benzyl-4,5-diphenyl-4~imidazolin-2-on
4,5-Diphenyl—l—phenylethyl—4-imidazolin—2—on
1,4-Diphenyl-4-imidazolin-2-on
1,5—Diphenyl—4—imidazolin—2—on
1,4,5-Triphenyl-4~imidazolin-2~on
1-Phenyl-4-imidazolin-2-on
4,5-Dimethyl-1-phenyl-4-imidazolin-2-on
4,S—Diisopropyl—l—phenyl—4—imidazolin—2—on
1,5-Diphenyl-4-methyl-4-imidazolin-2~on
1,4-Diphenyl-5-methyl—-4-imidazolin-2-on

L o R . 15 1 E Sy
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1,5-Diphenyl-4-isopropyl-4-imidazolin-2-on
1-Phenyl~-benzimidazolin-2-on

1-Benzyl-benzimidazolin-2-on
1-Phenyl-4,5,6,7-tetrahydrobenzimidazolin-2~-on

sowie deren am Aromaten mit R8 und R? substituierten Ver-
bindunyen, wie z.B.
1-(4-Chlorphenyl)-4,5-diphenyl-4-imidazolin-2-on
4,5-Diphenyl-1-(4-methoxyphenyl)-4-imidazolin-2-on
4,5-Diphenyl~-1-(4-methylphenyl)-4-imidazolin-2-on
4,5-Diphenyl-1-(2-fluorphenyl)-4-imidazolin-2-on
4,5-Bis-(4~chlorphenyl)-1l-phenyl-4-imidazolin-2-on
4,5-Bis-(4~-fluorphenyl)~-1l-phenyl-4-imidazolin-2-on
4,5-Bis—(4—methoxyphenyl)—1~phenyl—4-imidazolin—2—on
l,4,5—Tris-(4—chlorphenyl)—4—imidazolin-2—on

1-(3,4-Dime thoxyphenyl)-4,5-diphenyl-4-imidazolin-2-on
4,5—Diphenyl—l—(3,4—methylendioxyphenyl)—4—imidazolin-2—on
4,5—Diphenyl—l—(3—trifluormethylphenyl)—4—imidazolin-2-on
5-Chlor-l-phenyl-benzimidazolin-2-on
5-Methyl-l-phenyl-benzimidazolin-2-on

5-Me thoxy-1-phenyl-benzimidazolin-2-on
6-Chlor-l-phenyl-benzimidazolin-2-on
6-Methyl-1-phenyl-benzimidazolin-2-on

6—Me thoxy—-l-phenyl-benzimidazolin-2-on

Die z.B. erhaltenen Ester (R® = alkyl, wenn X = —CO-0-)
der Formel I kdnnen nach den iiblichen Verfahren, z.B.
durch Reaktion mit einem Alkalihydroxid in wéssrigen,
wdssrigy-organischen oder organischen Reaktionsmedien, wie
z.B. Wasser, Alkoholen oder Ethern oder deren Mischungen,
in die entsprechen Alkalisalze der Formel I und durch
nachfolyenden Zusatz einer Mineralsdure in die Sauren der
Formel I (R6 = Wasserstoff, wenn X = ~-CO-0-) lberfiihrt

werden.
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Umgekehrt lassen sich aus den SAuren der Formel I (R6 =
Wasserstoff, wenn X = -CO-0-) und den Alkalisalzen der
Formel I nach.den iiblichen Verfahren die Ester der Formel
I herstellen, so z.B. durch Behandeln der Siuren mit den
entsprechenden Alkoholen unter Zusatz eines Kondensations-
mittels wie z.B. Salzsaure, p~-Toluolsulfonsdure, Phosphor-
oxytrichlorid, Thionylchlorid, Dicyclohexylcarbodiimid,
z.B. durch Umesterung mit Ameisensdure- oder Essigsdure-
estern oder durch Alkylieren der Alkalisalze der Formel I
mit den entsprechenden Alkylhalogeniden, Alkylsulfaten

usw. in indifferenten Ldsungsmitteln.

Die Verbindungen der Formel I kdnnen auch hergestellt wer-
den, indem man die Ausgangsverbindungen II mit Halogenie-
runysmitteln, z.B. Phosphoroxytrichlorid, Phosphoroxytri-
bromid oder Phosphorpentachlorid, zu den Halogenderivaten

der Formel IV umsetzt

Rl
N
| IV
RZ T 't
R3

worin Y ein Chlor oder Bromatom ist und Rl, R2, R3 die
in Formel I angegebenen Bedeutungen haben, und diese nach-
folgend mit einem Alkoholat der Formel V
R4
R12 - 0 - (CHy)y - ¢ - (CHy), - X - R® v
5

worin X, m, R4, R® und R® die in Formel I angegebenen
Bedeutunygen haben (mit Ausnahme der in X und R® enthal-
tenen Gruppen, die mit R12 picht kompatibel sind, z.B.
Hydroxamsdure, carboxylwasserstoff, oder bevorzugt mit
Verbindungen der Formel IV reagieren) und R12 ein Alkali-
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metallkation ist, in einem indifferenten organischen
L&sungsmittel, wie z.B. Ether, Dimethylformamid, Dimethyl-
sulfoxid, Toluol, umsetzt. Die Reaktion kann auch unter
Anwendung von Phasentransferkatalysatoren, wie z.B. Kro-

nenethern, erfolyen.

Bei der Herstellung der erfindungsygemdBen Verbindungen der
Formel I aus den benzokondensierten 2-Halogenimidazolen IV,
wie z.B. 2-Chlor-l-phenyl-benzimidazol, 1-Benzyl-2-chlor-
benzimidazol, 2—Chlor—l—phenyl—4,5,6,7—tetrahydrobenzimi-
dazol, kdnnen z.B. die Dialkalisalze folgender Hydrostéu—
ren eingesetzt werden: Hydroxyessigsdure, 2-Hydroxypro-
plionséaure, 3-Hydroxypropionséure, 2-Hydroxybuttersdure,
4-Hydroxybuttersdure, 2-Hydroxy-2-methyl-propionséure,
3-Hydroxy-2,2- dimethyl-propionséure, 2-Hydroxy-2-phenyl-
propionsidure, 2-Hydroxyvalerians&ure, 5-Hydroxyvalerian-
siure, bS-Hydroxy-2,2-dimethylvaleriansdure, 2-Hydroxycap-
ronsdure, 6-Hydroxycapronsaure, 2-Hydroxybnanthsaure,
7-Hydroxy®nanthsdure, 2-Hydroxycaprylsdure, 8-Hydroxy-
caprylsédure, 8-Hydroxy~2-methylcaprylsdure, 8-Hydroxy-3-
methylcaprylsédure, 8-Hydroxy-2,2-dimethyl-caprylsdure,
8-Hydroxy—-3,3-dimethylcaprylséure, 8-Hydroxy-2,3-dimethyl-
caprylsaure, 2-Hydroxypelargonsdure, 9-Hydroxypelargon-
siure, 2-Hydroxycaprinsdure, 10-Hydroxycaprinsdure,

2-Hydroxyundecansaure, 11-Hydroxyundecansaure.

zur Herstellung von Verbindungen der Formel I aus 2-Halo-
genimidazolen IV und Alkoholaten der Formel V lassen sich
z.B. die folgenden Alkohole, die mittels starker Basen wie
z.B. Kalium—-tert.-butylat, Natriumhydrid, Kaliumhydrid,
Natriumamid, Natrium, Kalium, Butyl-Lithium usw. in die
entsprechenden Alkoholate Uberfihrt werden, nutzen:
Methanol, Ethanol, Propanol, Butanol, Pentanol, Hexanol,
Heptanol, Octanol, Nonanol, Decanol, Benzylalkohol, Phe-
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nylethylalkohol, durch Fluor, Chlor, Brom, Alkoxy, Alkyl,
Trifluormethyl einfach oder mehrfach substituierter Ben-
zylalkohol und Phenylethylalkohol, Allylalkohol, 4-Pente-=
nol, 5-Hexenol, 6-Heptenol, 7-Octenol, 8-Nonenol, 9-Dece-
nol, Ethylenglykol, 1,3-Propandiol, 1,4-Butandiol,
1,5-Pentandiol, 1,6-Hexandiol, 1,7-Heptandiol, 1,8-Octan-
diol, 1,9-Nonandiol, 1,10-Decandiol, Methoxyethanol, Ben-
zyloxyethanol, 3-Ethoxypropanol, 3-Benzyloxypropanol,
4-Methoxybutanol, Octyloxyethanol, 8-Methoxyoctanol,
8-Ethoxyoctanol, 8-Benzyloxyoctanol, 10-Methoxy—-decanol

8 -( 2-Phenylethoxy)-octanol.

Die aus Alkandiolen hergestellten Verbindungen I, die auch
durch Reduktion (z.B. mit Lithiumaluminiumhydrid) entspre-
chender Carbonsiureester erhalten werden, mit X = Sauer-
stoff und R® = Wasserstoff, kdnnen mit Siaurederivaten, wie
z.B. Siureanhydriden, S&urechloriden - gegebenenfalls in
Geyenwart von organischen Basen, wie z.B. Triethylamin,
Pyridin, oder Alkalicarbonaten, wie z.B. Natriumcarbonat,
Kaliumcarbonat - zu den entsprechenden Acylderivaten umge-
setzt werden. Mittels geeigneter Kondensationsmittel, wie
% .B. wasserfreiem Kupfersulfat, Calciumsulfat, Dicyclo-
hexylcarbodiimid, Carbonyldiimidazol, Chlorwasserstoff,
Kaliumhydrdgensulfat, Tonenaustauscher, oder durch azeo-
trope Entfernuny des Reaktionswassers, z.B. durch Toluol,
Benzol, lassen sich die Veresterungen auch mit den freien
siuren durchfiihren. Als solche und deren Derivate kommen
die bereits im Zusammenhanyg mit den erfindungsgemafien Ver-

pbindungen genannten Sduren in Frage.

Die aus den Alkandiolen hergestellten Verbindungen I mit

X = Sauerstoff und R® = Wasserstoff konnen unter den ibli-
chen Bedingungen - geygebenenfalls in Gegenwart katalyti-
scher Alkalijodidmengen - mit Alkylhalogeniden, Benzyl-
halogeniden, Phenylethylhalogeniden in indifferenten

Loésungsmitteln alkyliert werden.

BAD ORIGINAL
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Kohlensiureester (X = -0-CO-0-) konnen aus den Verbindun-
gen I mit X = Sauerstoff und R® = Wasserstoff durch Reak-
tion mit Chlorameisensiureestern, wie z.B. Chlorameisen-—
siuremethylester, Chlorameisensdureethylester, Chloramei-
sensdureisopropylester, Chlorameisensdurebenzylester -
gegebenenfalls in Gegenwart von S&urefdngern in organi-
schen LOsungsmitteln - hergestellt werden; Urethane (X =
-0-CO-NR7-; R/ = Wasserstoff, Alkyl) sind durch Reaktion
von Verbindungen der Formel I mit X = Sauerstoff und R6 =
Wasserstoff mit Isocyanaten wie z.B. Methylisocyanat,
Ethylisocyanat, Isopropylisocyanat, Benzylisocyanat,
4-Chlorphenylisocyanat, Hexadecylisocyanat und Carbamid-
siurechloriden, wie z.B. Dimethylcarbamidsdurechlorid,

Ethylmethylcarbamidséurechiorid, zuganglich.

Amidartige Verbindungen der Formel I (X = -CO-NR7—) werden
zweckmidBigyerweise entweder aus Estern oder S&uren der For-
mel I (X = —-CO-0-) - gegebenenfalls unter Verwendung eines
Kondensationsmittels wie z.B. Carbonyldiimidazol, Dicyclo-
hexylcarbodiimid - durch Umsetzung mit den entsprechenden
Aminen, wie z.B. Hydroxylamin, Ammoniak, Methylamin,
2-Aminoethanol, Benzylamin, 2-Phenylethylamin, 4-Amino-
butanol oder aus den liiber die SAuren der Formel I (X =
-C00~, R® = H) zugdnglichen Sdurehalogeniden (z.B. aus I
und Thionylchlorid in Gegenwart einer organischen Base)
durch Umsetzung wmit den oben genannten Aminen sowie z.B.
mit l1-Phenylethylamin, Cyclohexylamin,

hergestellt.

In analoger Verfahrensweise lassen sich aus den Sdurehalo-
yeniden mit Hilfe von Alkandiolen auch Hydroxyalkylester
darstellen, so z.B. durch Umsetzung mit Glykol, Propan-

diol, Butandiol, Hexandiol.

BAD ORIGINAL
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Die vorliegende Erfindung betrifft ebenfalls pharmazeuti-
sche Priparate, welche die neuen Ether des 2-Hydroxyimida-
2zols in Form ihrer freien Verbindungen oder als Salze mit

pharmakologisch vertrdglichen Basen oder Sauren enthalten.

Bei den erfindungsgemdfen pharmazeutischen Préaparaten han-
delt es sich um solche zur enteralen wie oralen oder rec-—
talen sowie parenteralen Verabreichung, welche die pharma-
zeutischen Wirkstoffe allein oder zusammen mit einem iUbli-

chen, pharmazeutisch anwendbaren Trigermaterial enthalten.

Vorteilhafterweise liegt die pharmazeutische Zubereituny
des Wirkstoffes in Form von Einzeldosen vor, die auf die
gewlnschte Verabreichung abgestimmt sind, wie z.B. Tablet-
ten, Dragées, Kapseln, Suppositorien, Granulate, Losungen,
Emulsionen oder Suspensionen. Die Dosierunyg der Verbindun-
gen liegt iiblicherweise zwischen 1 - 1000 mg pro Dosis,
vorzugsweise zwischen 10 - 500 mg je Dosis und kann ein-
oder mehrmals, bevorzuygt zwei- bis dreimal tdglich, verab-

reicht werden.

Die Herstellunyg der erfindungsgeméfen Verbindungen wird
durch die folyenden Beispiele ndher erldutert. Die angege-
benen Schmelzpunkte wurden mit einem Blichi-Schmelzpunkt-
best immungsapparat gemessen und sind nicht korrigiert. Die
Ir-Spektren wurden mit dem Gerit Nicolet NIC-3600 und die
Massenspektren mit dem Ger&dt Varian MAT-311 A (70 eV) auf-

genommen.

8AD ORIGINAL
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Beispiel 1

2-0Octyloxy-1,4,5-triphenyl-imidazol

7,5 g 80 %ige Natriumhydrid-Mineraldlsuspension werden mit
n-Pentan gewaschen und zu einer Mischung aus 78,1 g 1,4,5-
Triphenyl-4-imidazolin~2-on und 500 ml trockenem Dimethyl-
formamid hinzugefiigt. Die Mischung wird erst bei Raum-
temperatur, dann unter RickfluB bis zum Ende der Wasser-
stof fentwicklung geriihrt. Bei RiickfluBtemperatur werden
48,2 g Bromoctan zugetropft. Die Mischung wird 3 Stﬁnden
bei dieser Temperatur weiter erhitzt, nach dem Abkiihlen
mit Wasser verdiinnt und mit Chloroform extrahiert. Die
Chloroformlésung wird mit Wasser gewaschen, Uber Natrium-
sulfat getrocknet und im Vakuum eingeengt, Der Riickstand
wird durch Siaulenchromatographie (Kieselgel//Hexan/Essig-
sdureethylester) gereinigt.

Ausbeute: 28,6 g mit Schmp. 95 — 96°C

MS /l/e/: 424 (M*, 28 %), 312 (100 %), 77 (18 %)

Beispiel 2

2-Benzyloxy-1,4,5-triphenyl-imidazol

Analog Beispiel 1 aus:

9,0 g 80 %iger Natriumhydrid-Mineraldlsuspension
600 ml Dimethylformamid

93,8 ¢ 1,4,5-Triphenyl-4~-imidazolin-2-on

38 g Benzylchlorid

Ausbeute: 18,2 g mit Schmp. 141 - 142°C

MS /Mm/e/: 402 (MY, 42 %), 311 (100 %), 269 (25 %),
77 (40 %)

RADN OMGINAL
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Beispiel 3

¥

8—(l—Phenyl—benzimidazol—z—yloxy)—octanséure

0,084 g 80 %ige Natriumhydrid—Mineralélsuspension werden
mit n-Pentan gewaschen und zu einer Mischung aus 0,57 ¢
8-Hydroxyoctansdure-Kaliumsalz in 50 ml trockenem Dime-
thylformamid hinzugefigt. Die Mischung wird erst bei Raum-
temperatur, dann unter RilckfluB bis zum Ende der Wasser-
stoffentwicklung geriihrt. Bei RiickfluBtemperatur werden
0,66 g 2-Chlor~l-phenyl~benzimidazol (hergestellt aus
1-Phenylbenzimidazolin-2-on und Phosphoroxytrichlorid)
zugegeben und das Gemisch weitere 4 Stunden unter RiickfluB
erhitzt. Das Ldsunygsmittel wird im Vakuum abgezogen und
der Riickstand zwischen Chloroform und 1 N Essigsdure ver-
teilt. Die Chloroformlésung wird mit Wasser gewaschen,
iber Natriumsulfat getrocknet und das Lésungsmittel im
vakuum abygedampft. Der Rickstand wird durch S&ulenchroma-
toyraphie (Kieselgel//Hexan/Essigséureethylester) gerei-
nigt.

Ausbeute: 0,52 g

MS /m/e7: 352 (MY, 2 %), 210 (100 %)

Beispiel 4

8—(l—Phenyl-benzimidazol—Z—yloxy)—octanséure-Natriumsalz

8—(l—Phenyl—benzimidazol-z—yloxy)—octanséure wird in Etha-
nol gyeldst und mit der dquivalenten Menge Natronlauge ver-
setzt, die Mischung im Vakuum zur Trockne eingeengt und
der Rickstand pulverisiert.

Ausbeute: quantitativ

BAD ORIGINAL
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Beispiel 5

4—(1,4,5—Triphenylimidazol—z-yloxy)-butanol

6,7 g Lithiumaluminiumhydrid werden in 200 ml abolutem
Tetrahydrofuran suspendiert und eine LOsung von 150 g
4—(1,4,5—Triphenylimidazol—z-yloxy)—butterséureethylester
(hergestellt aus 1,4,5-Triphenyl-4-imidazolin-2-on und
4~Chlorbutterséureefbylester analog Beispiel 1) in 600 ml
Tetrahydrofuran in der Siedehitze und unter Stickstoff
langsam zugetropft. Die Mischung wird weitere 4 Stunden
unter RiUckfluB erhitzt, nach dem Abkiihlen mit 200 ml Iso-
propanol und nachfolygend mit einer wédssrigen LOsung von
Ethylendiamintetraessigsdure-Dinatriumsalz (zur Verme idung
einer Aluminiumhydroxidausf&llung) versetzt. Die Mischung
wird mit Chloroform extrahiert, die Chloroforml&sung mit
wWasser gewaschen und uber Natriumsulfat getrocknet, das
Losungsmittel im Vakuum abgezogen und der Rickstand mehr-

fach mit Hexan heiB gewaschen.
Ausbeute: 107 g mit Schmp. 152°C

Ms /m/e7: 384 (MY, 9 %), 312 (100 %), 268 (11 %),
180 (24 %), 77 (42 %)

BAD ORIG!NAL
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Beispiel 6

8—(1,4,5-Triphenylimidazol—z—yloxy)—octanol
Analog Beispiel 3 aus:

30 g 80 %iger Natriumhydrid-Mineraldlsuspension
146 g 1,8-0ctandiol

1000 ml Dimethylformamid

165 g 2-Chlor-1,4,5-triphenylimidazol

Aufarbeituny: Verteiluny zwischen Chloroform und Wasser
(statt 1 N Essigsédure)
Ausbeute: 132 g mit Schmp. 103 - 104°C
MS fh/e/: 444 (MT, 34 %), 312 (100 %), 268 (5 %),
180 (13 %), 77 (13 %)

Beispiel 7

Essigséure—4—(l,4,5~triphenylimidazol~2—yloxy)—butylester

15 g 4—(l,4,5—Triphenylimidazol—z—yloxy)—butanol werden in
150 ml Chloroform geldst, 4,8 g Triethylamin hinzugefugt
und 3,9 ¢ Acetylchlorid zugetropft. Die Mischung wird 24
Stunden bei Raumtemperatur Jerihrt, mit Wasser versetzt,
die Chloroformphase mehrfach mit Wasser gewaschen, lber
Natriumsulfat getrocknet und das Lésungsmittel im Vakuum
abgedampft. Der Rickstand wird durch Siulenchromatographie
(Kieselgel//Hexan/Essigséureethylester) gereinigt.
Ausbeute: 15,5 g mit Schmp. 86 - 88°C
Ms /i/e/: 426 (MT, 35 %), 312 (100 %), 180 (22 %),

115 (63 %), 77 (46 %)

BAD ORIGINAL
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Beispiel 8

Olsiure-4-(1,4,5-triphenylimidazol-2~yloxy)-butylester
Analog Beispiel 7 unter Stickstoff aus:
15 g 4-(1,4,5-Triphenylimidazol-2~yloxy)-butanol
150 ml Chloroform
3,9 g Triethylamin
11,7 gy Olsdurechlorid
Ausbeute: 9 g 01
Ms /m/e/: 648 (MY, 11 %), 337 (28 %), 312 (100 %),
180 (13 %), 77 (17 %), 55 (68 %)

Beispiel 9

4-(1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-buttersdurehexadecyl-
ester
Eine Mischung aus 5 g (1,4,5-Triphenylimidazol-2-yloxy)-
buttersdureethylester, 2,8 g Cetylalkohol und einer kata-
lytischen Menge Natrium wird solange auf 140°C erwarmt,
bis kein Ethanol mehr abdestilliert. Das Reaktionsgemisch
wird in Chloroform aufgenommen, die Chloroformldsung mit
gesdttigter Natriumchloridldsung und Wasser gewaschen,
iber Natriumsulfat getrocknet und das LOsungsmittel im
vakuum abgezogen. Der Riickstand wird durch S&ulenchromato-
graphie (Kieselgel//Hexan/Essigsdureethylester) gereinigt.
Ausbeute: 5,3 g mit Schmp. 65°C
IR (in KBr): 1733 cm™1
MS /[m/e: 622 (M*, 0,03 %), 536 (0,14 %), 312

(17 %), 268 (2 %), 180 (5 %), 87 (100 %)
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Beispiel 10

4—(1,4,5—Triphenylimidazol—z—yloxy)—butterséure—z—hydroxy—
ethylester

a) 4—(1,4,5—Triphenylimidazol-z—yloxy)-butterséurechlorid

57 Q’4*(1,4,5—Triphenylimidazol—2-yloxy)—butterséure—
Natriumsalz (heryestellt durch alkalische Verseifung
von 4—(l,4,S—Triphenylimidazol—z-yloxy)—buttersaure—
ethylester) werden in 300 ml Dioxan suspendiert und
32 gy Thionylchlorid zugetropft. Die Mischung wird 24
Stunden geriihrt, filtriert und das Filtrat im Vakuum
eingeenygt. Der Riickstand wird in 270 ml Dioxan aufge-
nommen und die Losung fiir die Folgeumsetzung einge-

setzt.

b) 4—(1,4,5—Triphenylimidazol—z—yloxy)—butterséure~2—
hydroxyethylester
7u einer Mischung aus 13,6 ¢ Triethylamin und 33,5 ¢
Ethylenglykol werden 270 ml der unter a) hergestellten
L&sung von 4—(1,4,SFTriphenylimidazol—z—yloxy)—butter—
siurechlorid in Dioxan zugetropft. Das Gemisch wird 24
stunden bei Raumtemperatur ygerihrt, mit Wasser versetzt
und mit Chloroform extrahiert. Die Chloroformldsung
wird mit Wasser gewaschen, Uber Natriumsulfat getrock-
net und das Losungsmittel im Vakuum abgezogen. Der
Riickstand wird mit Hexan yewaschen und durch Saulen-

chromatographie (Kieselgel//Hexan/Essigséureethylester)

gereinigt.

Ausbeute: 35 g mit Schmp. 127°C

IR (in KBr): 1729 cm™1

MS /M/e/: 442 (M*Y, 2 %), 312 (100 %), 268 (9 %),

180 (25 %), 113 (84 %), 77 (46 %)
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