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Vynalez se tyka zpﬁeobg pfipfavy‘N-(ifadamntyl)acylamidﬂ o podtu atomd uhliku v acylu

1 a% 18 oxidaci adamentanu v pritomnosti nitrilu alifaticks kyseliny.

N-(1-adamantyl)acylamidy jsou berépektivnimi slouéenihami pro p¥ipravu légiv. N-(l—
~adamantyl)acetamid je prekursorem pro piipravu 1-am1noadamantan hydrochloridu, sloudeni-
ny s ant1v1rot1ckymi ucinky. N-(1~adamantyl)amidy vy3&ich mastnych kyselin jsou navrzeny

jako léciva s protlsklerotickyml uéinky.

Obecné lze N-(1-adamantyl)acylamidy piipravit elektrooxidaci adamantanu na platinoveé
elektrodé v piFitomnosti nitrilu alifatické kyseliny (Koch V.R,, Millér L.L.: Tetrahedron
Lett, 1973, &. 9, 693) nebo oxidaci bromeh v pfitomnostivkoncentrované kyseliny sirové
‘a nitrilu alifatické kyseliny (Ohsugi‘M.} et al,: Synthasie 1977, /9/, 632). Tento zplsob
véak neni ptilig vhodny, pondvadZ k usp&Snému prﬁbéhu reakce je tieba miniméln¥ p&timolér-
ni nadbytek bromu, doba reakce je 8-dni a navic, jak jsme zjistili dochazi k ubytku ada-
mantanu z reak&ni smési, pravddpodobné vlivem karbonizace v koncentrpvane kyselind sirové,
co2 je dlouho znéma ékuteénost (Landa S;, Machaek V.: Coll. Czech. Chem. Commun. 5, 1
/1933/). Déle lze N-(l-adamantyl)acylamid obecné ptipravit Ritterovou reakci adamantanu,
1-halogenadamantanu, 1-hydroxyadamantanu nebo 1-karboxyadamantanu s nitrilem alifatické
kyseliny v pfitomnosti koncentrované kyseliny sirové. PF¥L pouziti adamantanu jsou nizké
vytdzky, pii pouziti ostatnich derivété adamantanu se vytdky pohybuji od 60 do 90 % (Stet~
ter H., et al.: Ber, 92, 1929 /1959/; Stetter H., et al.: Ber. 93 226 (1960)) Déle lze
N-(l-adamantyl)-apylamid obecns pfibravit reakci l-aminoadamantanu s chloridem nebo anhy-
dridem alifatické kyseliny (Stetger H., et al.: Angéw. Chem, 81, 1001 /1969/) nebo tave-~
nim 1-h;logenadamantanu s amidem alifatické kyseliny za katalyzy siranem mé&dnatym nebo
exidem rtufnatym (Sztariczkai F. et al.: Pharmazig 30, &é. 9, 571 /1975/) nebo taveninm
1-héloganadamantanu s amidem alifatické kyseliny bez katalyzdtoru pfi teplotd minimélnd
150 °C s vytézkem 65 az 75 % (Jankd J., et al.: autorské osvéddeni &. 197 133). PFi této
reakci dochazi k tvorb¥ vedlejsich produktd, které komplikujivrafinaéi koneéného produktu.

Nevyhody véech. vyde uvedenych zpﬂsobﬁ ‘odstrafiuje v podstatné mife zplsob pFipravy New
-(1-adamantyl)acylamidd o poltu atemd uhliku v acylu 1 a% 18 oxidaci adamantant v p?itom-
nosti nitrilu odpovidajici alifatické kyseliny podle vynalezu, jehoZ podstata spodivéd v top,
3e se adamantan nechad reagovat s bromem nebo chlorem, nitrilem alifatické kyseliny o poé-

tu atomd uhliku v alifatickém Fetdzci 1 a2 18 a kyselinou dusitnou.

Pouzitim kyseliny dusi&né se vytvoii systém adamantan - halogen - nitril alifatické

" kyseliny - kyselina dusilné se zcela novymi vlastnostmi, ktery je charakterizovén vysokou
selektivitou reakce, nizkou spotFebou halogenu a velkou rychlosti reakce. Kyselina dusitnd
se primo udastni reakce tim, Ze jednak oxiduje vznikajici halogenovodik zpét na halogen,
&imZ se podstatnd sniZfuje mnoZstvi halogenu potfebného k reakeci, Jenad selektivné hydroly-
zuje reakéni meziprodukty aZ na koneény produkt, aniz dochdzi k nez4douci karbonizaci ada-

mantanu.

Reakce se provddi pii teplotd O az iQO OC po dobu 1 aZ 48 hodin. Po skon&eni reakce

se produkt snadno izoluje, naptikled sraZenim ve vodném proétfedi. Zbytky halogenu v suro-



vém produktu se odstrani ufinkem redukéniho Cinidla, naptiklsad vodnya roztokem hydrosifi-

 &itanu sodného,

Tento zplsob pfipravy N-(l-ademantyl)acylamidi je jednoduchy, rychly a levny. Produkt
vznika ve vysokych vytéZcich (minimalnd 20 %) a s vysokou &istotou. Tento zpdsoﬁ pripravy

" neklade velké néroky'na vyrobni zatizeni a je vhodny pro primyslové vyuziti, .

Ptfriklad 1

. 1,4 g adamantanu, 1 g acetonitrilu, 5,25 ml 65% kyselinyvdusiéné a 3,2 g bromu michame pod
zpétnym chladifem 1 hodinu p#i 60 -°c a b hodin pfi 70 °c, Surovy produkt se ochlazenim vy~
srdzi, zfiltruje a stopy bromﬁ se vyredgkuji vodnym roztoken hydroéiﬁiéitanu sodného, Pro-
dukt se promyje minimalnim mﬁoistvim studend vody. VytdZek je 1,85 g N-(1-adamantyl)acet-

amidu o &istoté 98,7 %.

P*¥iklad 2

1,4 g adamantanu, 1,2 g propionitrilu, 5,25 ml 65 % kyseliny'dusiéné a 3,2 g bromu michéme
pod zpétnym chladigem 1 hodinu pii 60 °C a 8 hodin b?i 70 °c, Dalsi poétﬁp je stejny, ja-
ko v pifikladu 1., Vytdzek je 1,96 g N-(1-adamantyl)amid§ kyseliny propionové o distoté
97,5 %e

PREDMET VYNALEZU

1, Zpdsob piipravy N-(1Aadamanty1)écylamidﬁ o pod&tu atomd uhliku v acylu 1 a% 18 oxidaci
adamantanu v pFitbmnosti nitrilu odpoviaajiéi alifatické kyseliny vyznadeny tim, Ze se
ademantan neché reagovat s bromem nebo chlorem, nitrilem alifatické kyseliny a kyseli~

"nou dusidénou.

2, ZpGsob podle bodu 1 vyznaeleny tim, Ze se reakce provadi pfi teploté 0 a% 100 °¢c po do-

bu 1 aZ 48 hodin.



	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS

