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(54} 2-(Monosubst.’ fenyl)-3-dodecyl:-5- chlﬁrinetyloxazohdiny ‘a> sposob- ich

pripravy

1

Vynalez sa - tyka 2-(monosubst.fenyl)-3-
-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinov  a . spd-
sobu ich pripravy.

0d roku 1901, ked syntetizoval prvé oxa-
zolidiny Knorr, boli pripravené mnohé deri-
véaty. tohoto heterocyklu, [L. Knorr, H. Ma-
thes: Chem. Ber. 3484 (1901]]. Vo vatsine
pripadov boli pripravené kondenzdciou 1-
-amino-2-alkanolov s karboxylovymi zluce-
ninami (aldehydmi alebo keténmi). Ak sa
pouZil 1l-amino-2-alkanol s primérnou ami-
noskupinou, vysledny oxazolidin bol silne
znedisteny tautomérnym azometinom [E.
Bergmann: Chem. Rev. 309 (1953); P. A
Laurent; R. do Carmo Ferreira: Bull. Soc.
chim. de France 570 (1967); A. N. Gafarov,
L. N. Punegova, E. I. Loginova: Izv. Akad.-
Nauk SSSR, ser. Chim. 2189 (1978)]. Do-
konca pri reakcii. benzaldehydu s l-amino-
-2-etanolom vznikal iba neZiaddci azometin.
Aby sa tieto nevyhody odstranili, pouiivali
sa N-substituované alkanoylaminy [H. Taka-
hashi, Y. Suzuki, T. Kametami: Heterocycles
608 [1980]]. Takto wvzniknuté oxazolidiny
vSak neboli vhodné na premenu ndslednou
reakciou: na. tenzidy (povrchovo aktivne
zlt€eniny). ' :

Uvedené nevyhody v podstatnej-miere od-
strafiuje tento vynélez. Podstatou vynélezu
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e
je - 2-(monosubst.fenyl)-3-dodecyl-5-chlér-
metyloxazolidin -obecného vzorca I
HyC = CHCH,CL
CHyl CH N

(14

kde R predstavuje vodik,: hydroxyskupinuy,
metoxyskupinu, brém,- chldr, nitroskupinu,
dimetylaminoskupinu v polohe 2, alebo 3,
alebo 4 na fenyls«’upmp Dalej je podsu«’tou‘
vynélezu spdsob pripravy zlt€eniny- obec-
ného vzorca I, ktory spodiva v tom, Ze na -
3- dodecylamlno -1-chldr-2-propanol vzorca

IT .

¢ CHs(CH2 ) uuNHCH2CHCH:Cl

OH -
’ (1)
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sa pOsobi benzaldehvdom alcho monosubsti-
tuovanym benzaldehydom obecného' vzorca
111 . ‘

CHO

S
TR

kde R predstavuje vodik, hydroxyskupinu,
metoxyskupinu, brém, chldr, nitroskupinu,
dimetylaminoskupinu v polohe 2, alebo 3,
alebo 4, v rogzpustadle benzéne za pritom-
nosti katalyzdtora kyseliny 4-toluénsulfo-
novej pri teplote 90 °C.

Vyhodou tychto latok je, Ze sa daji pri-
pojenim hydrofilnej skupiny lahko preme-
nit na tenzidy. DalSou vyhodou je, Ze oxa-
zolidiny nie si znecéistené tautomérnymi azo-
metinmi. Vyhodou je i dostupnost surovin
na pripravu tychto latok, jednoduchd pri-
prava a (istenie koneénych produktov.

Priklad 1

Do 100 ml benzénu priddme 2,78 g (0,01
moélu) 3-dodecylamino-1-chlér-2-hydroxy-
propéanu, 1,38 g ({0,013 molu) d&erstvo pre-
destilovaného benzaldehydu a 0,34 g (0,001
mélu) kyseliny 4-toluénsulfénovej. Zahrie-
va sa pri teplote 90 °C pod spdtnym chladi-
tom s esterifikalnym né&stavcom po dobu
4 hodin. Voda, ktord vznikd pri reakcii, sa
azeotropicky oddestilovdva s benzénom a
zachytdva sa v esterifikatnom néstavci. Po
ukonteni reakcie sa reakénd zmes ochladi,
zriedi sa s 50 ml éteru a premyva sa v od-
delovacom lieviku, napred so 100 ml 0,1
mol. 17! vodného roztoku hydrouhliitanu
sodného, potom sa premyva dvakrat so 100
ml vody. Eterickd vrstva sa vysu3i siranom
- sodnym a po odfiltrovani sa oddestiluji roz-
pustadld pri tlaku 3 kPa. Produkt sa &isti na
kolone hydratovaného oxidu kremiditého
(silikagélu). Ako elutny systém sa pouZije
benzén s metanolom v objemovom pomere
4:1. Dosiahlo sa aZ 90 % vytazku, t. j.
3,29 g 2-fenyl-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazo-
lidinu, ktory je nedestilovatelnd, olejovitd
kvapalina. Na infrafervenom. spektre boli
tieto uréujice absorp&né pasy: 2920, 1175,
1126, 1061 ».cm~1. V hmotnosthom spektre
 boli tieto ur&ujtice piky: 367, 365, 290, 288,
212, 210, 198, 196, 106, 104. '

Elementérna analyza pre Cz2H3sNOCI, -
molekulovd hmotnost 365,5:

vypod&itané:
72,26 % hmot. uhlika,

9,85 % hmot. vodika,
3,83 % hmot. dusika,

zistené:
72,11 % hmot. uhliku,
9,92 % hmot. vodika,
3,80 % hmot. dusika.

2-fenyl-3-dodecyl-5-chlormetyloxazolidin

mal bakteriostatickid a fungistaticka Géin-
nost na tieto druhy mikroorganizmov: Sta-
phylococcus aureus, Staphylococcus epider-
malis, Bacillus subtilis, Streptococcus faeca-
lis 10 ug.ml~% Na druhy Escherichia coli,
Salmonella typhimurium, Shigella flexneri,
Saccharomyces cervisiae a Trichomonas
terrestre bola ufinnd koncentrdcia 100 ug.
.ml-L

Priklad 2

Postupuje sa ako v priklade 1 s .tym, roz-
dielom, Ze miesto benzaldehydu sa pouZije
2-hydroxybenzaldehyd. VytaZzok bol 76 Y,
t. j. 3,43 g 2-(2-hydroxyfenyl}-3-dodecyl-5-
-chlérmetyloxazolidinu. Bakteriostatickd a
fungistatickd G€innost bola na tieto druhy
mikroorganizmov: Staphylococcus aureus,
Staphylococcus epidermalis, Bacillus subti-
lis, Streptococcus faecalis 10 ug.ml-l. Na
druhy Escherichia coli, Pseudomonas aeru-
ginosa, Salmonella typhimurium a Candida
albicons bola G€inné koncentrdcia 180 ug.
.ml L

Priklad 3

Postupuje sa ako v.priklade 1 s tym roz-
dielom, Ze miesto benzaldehydu sa pouZije
4-meioxybenzaldehyd. VytaZok bol 85 %, t.
j.- 3,36 g 2-(4-metoxyfenyl}-3-dodecyl-5-
-chlérmetyloxazolidinu. Bakteriostatickd a
fungistatickd nfinnost bola na tieto druhy’
mikroorganizmov: Staphylococcus aureus,
Staphylococcus epidermalis, Bacillus sub-
tilis 10 wg.ml"L ‘Na druhy Shigella flex--
neri, Trichomonas terrestre a Microsporum
gypseum bola Gdinnd koncentrdcia 100 ug .-
.ml-L s

Priklad 4

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym roz--
dielom, Ze miesto benzaldehydu sa pouZije
3-brémbenzaldehyd. VytaZok bol 70 %, t. j.
3,11 g 2-(3‘-brémfenyl)-3-dodecyl-5-chlor-
metyloxazolidinu. Bakteriostatickd a fungi-
statickd tinnost bola na tieto druhy mikro-
organizmov: Staphylococcus aureus, ‘Sta-
phylococcus epidermalis 10 wg.ml"l Na
druhy Trichomonas terrestre a Microspo-
rum gypseum bola ufinnd koncentricia 100
u8g ml-i,

Priklad 5
Postupuje sa ako v priklade 1 s tym

rozdielom, Ze miesto benzaldehydu sa po-
uZije 4-chlérbenzaldehyd. VytaZok bol 90 %,
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t. j. 3,61 g 2-(4'-chlorfenyl)-3-dodecyl-5-
-chlérmetyloxazolidinu. Bakteriostatickd a
fungistatickd 1i¢innost bola na tieto druhy
mikrocrganizmov: Staphylococcus epider-
malis, Bacillus subtilis, Streptococcus fae-
calis 10 ug.mi"t. Na druh Candida albicans

bola G&¢innd koncentrécia 100 ug.ml™L
Priklad 6

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym roz-
dielom, Ze miesto benzaldehydu sa pouZije
2-nitrobenzaldehyd. VytaZok bol 80 %, t. j.
3,20 g 2-(2'-nitrofenyl)-3-dodecyl-5-chlér-
metyloxazolidinu. Bakteriostatickd a fungi-

PV

statickd nufinnost bola na tieto druhy mikro-.

organizmov: Staphylococcus aureus, Sta-
phylococcus epidermalis, Bacillus subtilis a
Microsporum gypseum 10 ug.ml-L Na dru-
hy Escherichia coli a Trichomonas terrestre
bola G¢innd koncentrdcia 100 wpg.ml- i

Priklad 7

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym roz-
dielom, Ze miesto benzaldehydu sa pouZije
4-dimetylaminobenzaldehyd. VytaZok bol
75 %, t.j. 3,06 g 2-(4'-dimetylaminofenyl)-3-
-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinu. Bakterio-
staticka a fungistatickd . i¢innost bola na
tieto druhy mikroorganizmov: Staphylo-
coccus aureus, Staphylococcus epidermalis,
Bacillus subtilis a Streptococcus faecalis
100 g . ml-1,

Vyndlez moOZe ndjst Siroké pouZitie pri
priprave kompozicii detergentov alebo my-
diel, kde budd tu opisané derivaty oxazoli-
dinu pOsobit- ako baktericidna a fungicidna
zloZka. Niektoré z tychto derivdtov mobZu
byt tieZ pouZité ako baktericidne pridavky
do reznych a vyplachovych olejov v strojar-
stve.

PREDMET VYNALEZU

1. 2-(monosubst.fenyl)-3-dodecy!l-5-chlor-
metyloxazolidiny obecného vzorca I y

HpC—— CHCH,CE
Chy(ChY -

~

23

[ 3R

P

(1)

kde R predstavuje vodik, hydroxyskupinu,
metoryskupinu, brom, chlér, nitroskupinu,
dimetylaminoskupinu v polohe 2, alebo 3,
alebo 4 na fenylskupine.

2. SpoOsob pripravy derivdatov oxazolidinu
obecného vzorca I, vyznadujici sa tym, Ze
na 3-dodecylamino-1-chlér-2-propanol vzor-
call - : .

CHs[CPIz]llNHCH?ClHCHzcl

OH
(i)

sa pOsobi benzaldehydom alebo monosﬁb-
stituovanym benzaldehydom obecného vzor-
ca III

CHO

I R
\/
o)

kde R predstavuje vodik, hydroxyskupiny,
metoxyskupinu, brém, chlér, nitroskupinu,
dimetylaminoskupinu v polohe 2, alebo 3,
alebo 4 na fenylskupine, reakcia prebieha
v rozpuStadle benzéne, za pritomnosti ka-
talyzatora kyseliny 4-toluénsulfénovej pri
teplote 90 °C.
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