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Vynalez sa tyka 2,2-dimetyl-3-alkyl-5-

-chlérmetyloxazolidinov a spdscbu ich pri--

pravy.

V poslednej dobe sa syntetizovalo velké
mnoZstve derivatov ozazolidinu, ktoré mali
baktericidne a virucidne 0i¢inky. Medzi ni-
mi vynikaji svojou tfinnostou derivaty 4,4-
-dimetyloxazolidinu. ]J. H. Hunsucker pri-
pravil samotny 4,4-dimetyloxazolidin kon-
denzéciou 1,1-dimetylaminocetan-2-olu s
formaldehydom = []. H. Hunsucker: Chem.
Abstr. 89, 141 895v (1978); E. S. Demers:
Cosmet, Toiletries 79 (1981}]. 4,4-Dimetyl-
oxazolidin bol G¢inny proti niektorym viru-
sovym kmeiflom chripky a vyrdbal sa pod
komerénym ndzvom ,,Oxadin-A“. Proti Her-
pes simplex bol aéinny 2,2-dibenzyl-4,4-di-
metyl-N-oxylozazolidin, ktory bol tieZ pri-
‘praveny kondenziciou 1,1-dimetylamino-
etédn-2-olu s -odpovedajicou karbonylovou
zli¢eninou a naslednou oxidiciou [N. De
Luca, A. Keith, W. Snipes: Antimicrob.
Agents Chemother. 63 (1980)]. Podobnym
sp6sobom bol pripraveny aj 3-hydroxyme-
tyloxymetylén-4,4-dimetyloxazolidin, ktory
sa priddval do latexovych farieb ako bak-
tericidna zloZka [H. Sidi, H. R. Johnson:
Chem. Abstr. &6, 191 426b (1977)]. S. Tobi-
naga pripravil derivdty 4,4-dimetyloxazoli-
dinu redukciou oxazolinov hydridom sod-
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noboritym [S. Tobinaga: Chem. Abstr. 93,
132 244n (1980)]. VSetky tieto spdsoby pri- -
pravy si vyZaduji zloZité syntetické postu-
py pre ziskanie medziproduktov, drahé che-
mikalie a zloZitd izoldciu kone&nych pro-
duktov. NavySe kondenzicia 1,1-dimetyl-
aminoetén-2-olu s formaldehydom mobZe
viest ku vzniku neZiadtcich tautomérnych
azometinov [G. E. McCasland, E. C. Hors-
will: J. Am. Chem. Sec. 73, 3923 (19851)]1,
¢o nevzal J. A, Hunsucker do tdvahy.

Tieto nevyhody odstrafiuje tento vynélez.
Predmetom vyndlezu si 2,2-dimetyl-3-al-
kyl-5-chlérmetyloxazolidiny obecného vzor-
cal
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kde n predstazvuje celé &islo 7 aZ 17 a dalej
spOsob pripravy zlifenin vzorca I, ktory
spotiva v tom, Ze na 3-alkylamino- “1-chlér-
-2-propanol obecného vzorca I1
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CHs(CHz) -_NHCH‘:?HCHQCI

OH
(11)

kde n predstavuje celé éisleo 7 3% 17, sa pd-

" sobi aceténom za pritomnosti katalyzétora
kyseliny 4-toluénsulfénovej pri teplote 56
aZ 60°C.

Vyhodou 2,2-dimetyl-3-alkyl-5-chlérmetyl-
oxazolidinov oproti skér pripravenym deri-
vatom 4,4-dimetyloxazolidinu je lahké& pri-
prava, a to, Ze ako reak¢&nd karbonylovd
zloZka sa pouZiva gcetdén, ktorého nezrea-
gované mnoZstvo sa da odstranit z reakénej
zmesi destildciou. DalSou vyhodou tychto
zli€enin je to, Ze sa daji jednoducho, pri-
pojénim hydrofilnej skupiny, premenit na
povrchovo aktivne latky (tenzidy). Vyho-
dou je aj jednoduché izoldcia z reakénej
zmesi a bektericidne vlastnosti tychto latok.

Priklad 1

3,61 g (0,01 mol) 3-oktadecylamino-1-
-chidr-2-propanoln, 40 ml aceténu a 0,34 g
(0,001 mol) kyseliny 4-toluénsulfénovej sa
zahrieva podas 2 hodin pri teplote 60 °C
pod spdtnym chladi¢om. Potom sa pridd k
reak&nej zmesi 100 ml bezvodého benzénu
a s pouZitim esterifikaného néstavca. sa
pagos 4 hodin oddestilovdva azeotropicky
reakénd voda zo zmesi pri teplote 90°C. Po
ukongeni regkcie sa reakfnd zmes ochladi,
zriedi sa 50 ml éteru a premyva sa v odde-
Tovacom lieviku, najprv so 100 ml 0,1 mol.

.11 vodného roztoku hydrouhliitanu sod-
ného potom sa premyva dvakrat so 100 ml
vody. Eterick4 vrstva sa vysudi siranom sod-
nym a oddestilujii sa rozpistadla pri tlaku
3 kPa, Produkt sa &istf na koléne naplne-
nej silikagélom. Ako eludny systém sa po-
uZlva benzén s metanolom v objemovom
pomere 10:1. Dosiahlo sa 86 9% vytaZku,
t. j. 3,45 g 2,2-dimetyl-3-oktadecyl-5-chlér-
metyloxazolidinu. Produkt je nedestilovatel-
né, olejovitd kvapalina. Na infraervenom
spekire holi tieto charakteristické absorpé-
né pasy: 1430, 1378, 1150, 1 088 a 720 cm ™1,

. Elementdrna analyza pre - C24H4NOCI,

“. mol. hmotnost 401,5:

vypolitané: -
71,73 % hmot. uhlika, 11,96 % hmot. vo-
dika, 3,49 % hmot. dusika,

'z1stené
71,61 % hmot. uhlika, 12,06 % hmot vo-
dlka 3,40 % hmot. dustka,

V hmotnostnom spektre boli tieto uréuji-
ce piky: 403, 401, 373, 346, 338, 310, 296,
214, 178, 139, 134, 86 79. :

2,2- Dnnetyl -3- oktadecyl -5- chlormetyloxa»
‘zalidin mé bakteriostatickd a fungistatickd
tfinnost. na druhy mikroorganizmov Stap-

. 3-dodecylamino-1-chlor-2-propanolu.

- dielomo,

4

hylococcus aureus, Staphylecoccus epider-
malis, Bacillus subtilis, Microsporum gyp-
seum a Asperillus niger 10 ug.ml i Na
druhy mikroorganizmov Streptoceccus fae-
calis, Escherichia coli, Pseudomonas aeru-
ginosa, Shigella flesneri, Enterobacter aero-
genes, Candida albicans, Saccharomyces ce-
revisiae, Trichophyton terrestre, Penicillium
a Epideromphyton 100 ug . ml~1

Priklad 2

Postupuje sa ako v priklade 1's tym roz-
dielom, Ze miesto 3-oktadecylamino-i-chlér-
-2-propanolu sa pouZije 2,78 g 10,01 mol)
Vyta-
Zok bol 90 %, t. j. 2,86 g 2,2-dimetyl-3-do-
decyl-5-chlérmetyloxazolidinu. Jeho mini-
méalna inhibiénd koncentrdcia na druhy mi-
kroorganizmov Staphylococcus aureus, Stap-
hylococcus epidermalis bola 1 ug.ml 1 Na
druhy Bacillus subtilis a Streptccoccus fae-
calis bola minimdlna inhibi¢nd koncentra-
cia 10 pg.ml"!, na druhy Shigella flexneri,
Candida albicans, Trichophyton terrestre a
Micresporum gypsaeum bolea 100 ug.ml-1,

Priklad 3

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym roz-
dielom, Ze namiesto 3-oktadecylamino-1-
-chldr-2-propanolu sa pouZije 2,22 g (0,01
mdl) 3-oktylamino-1-chlér-2-propanolu. Vy-
taZok bol 90 %, t. j. 2,35 g 2,2-dimetyl-3-
-oktyl-5-chlérmetyloxazolidinu. Jeho mini-
mélna inhibiénd koncentrdcia bola na dru-
hy mikroorganizmov Staphylococcus aureus
a Staphylococcus epidermalis. 10 upg.ml-L
Na druhy Streptecoccus faecalis, Shigella
flexneri, Candida albicans, Trichophyton
terrestre a Microsporum gypsaeum bhola mi-
nimélna inhibiénd koncentrdcia 100 ug.
.ml-1L,

Priklad 4

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym roz-
dielom, Ze namiesto 3-oktadecylamin0 -1-

- -chlor-2-propanolu sa pouZije 2,50 g {0,01

mol) 3-decylamino-1-chlér-2-propanolu. Vy-
taZok bol 92 %, t. j. 2,66 g 2,2-dimetyl-3-
-decyl-5- chlormeryloxazohdmu Bakteriosta-
tickd a fungistatickd t¢innost bola rovnak4
ako v prikiade 2.

Priklad 5

Postupuje sa ako v priklade 1 s tfm roz-
Ze namiest 3-oktadecylamino-1-
-chlor- Zpropdnolu sa- pouZije 3,06 g (0,01
mél)  3-tetradecylamino-1-chlér-2-propano-
ln. VytaZok bol 90 %, t. j. 3,11 g 2,2-dime-
tyl-3-tetradecyl-5-chlérmetyloxazolidinu.
Bakteriostatickd a fungistatickd u&innost
bola rovnakd ako v priklade 1.
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Priklad 6

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym roz-
dielom, Ze namiesto 3-oktadecylamino-1-

-chlér-2-propanolu  sa . pouZije 3,33 g (0,01

mé6l)  3-hexadecylamino-1-chlér-2-propano-
lu. VytaZok bol 88 %, t. j. 3,29 g 2,2-dime-
tyl-3-hexadecyl-5-chlérmetyloxazolidinu.
Bakteriostaticka a fungistatickd ucinnost
bola rovnakéd ako v priklade 1.

Priklad 7

Postupuje sa ako v priklade 1, s rovnaky-

mi navaZkami, ale pri teplote 56 °C. ReakC-
né doba sa predlZl na 4 hodiny. VytaZok
bol 80 %, t. i. 3,2 g 2,2-dimetyl-3-oktadecyl-
-5-chlérmetyloxazolidinu.

Vynalez méZe néajst Siroké pouZitie pri
priprave kompozicii detergentov alebo my-
diel, kde budd tu opisané derivaty ozazoli-
dinov pdsobit ako baoktericidna a fungicid-
na zloZka. Niektoré z tychto derivdtov mo-
Zu byt pouZité ako baktericidne pridavky
do reznych a vyplachovych olejov a emul-
zii v strojarstve.

PREDMET VYNALEZGU

1. 2,2-Dimetyl-3-alkyl-5-chlérmetyloxazoli-
diny obecného vzorca I

Hg C-—CHCH,C
_ !
CHalCHalp M
N
{
H3C CHy (1)

kde n predstavuje celé €islo 7 aZ 17.

2. Spbsob pripravy zli€enin podla bodu
1 obecného vzorca I, vyznalujici sa tym,
7e sa poOsobi na 3-alkylamino-1-chldr-2-pro-
panol obecného vzorca II )

CH3{CH2) ., NHCH2CHCH:CI

OH :

. (11}

kde n predstavuje celé &islo 7 aZ 17, aceto-
nom za pritomnosti katalyzatora kyseliny
4-toluénsulfonovej pri teplote 56 aZ 60 °C.




	BIBLIOGRAPHY
	CLAIMS

