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(64} N-oxidy 2-(monosubstituovany fenyl)-3-dodecyl-5-chlérmetyl-
oxazolidinov a spésob ich pripravy

USelom reZenia je priprava novych zlepSe-
nych dezinfekdnych prostriedkov. Uvedendho udde-
lu sa dosiahne N-oxidmi 2-/monosubstituovany
fenyl/-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolid{nov obec-
ného vzorca I, kde R predstavuje vodfk, hydro-
xyskupinu, metoxyskupinu, brém, chlér,a nitro-
skupinu v polohe 2, alebo 3, alebo 4. Uvedend-
ho d€elu sa dosiahne spdsobom pripravy tychto
zld&enin, ktory spod&fva v tom, Ze sa na 2-/mo-
nosubstituovany fenyl/-3-dodecyl-5-chlérmetyl-
oxazolidin pdsobf vodnym roztokom peroxidu
vodika pri teplote 50 a% 60 °c. N~oxidy 2-mo-
nosubstituovany fenyl-3-dodecyl-5-chlérmetyl-
oxazolidfnov a spdsob ich pripravy m4 pouZitie
v detergentnych kompozfcidch, pri umyvan{ a
sytasnej dezinfekcii miestnostf, ndstrojov a
pri pranf textf{lif.
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Vyndlez sa tyka N-oxidov 2=-/monosubstituovany fenyl/-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazoli-
dfinov a spdsobu ich pripravy.

Vv poslednych rokoch sa objavilo v odbornej literatdire mnoZstvo &ldnkov zaoberajucich
sa derivdtmi oxazolidfnu a ich baktericidnymi, virucfdnymi a fungicidnymi vlastnostami.
Virucfdne vlastnosti javili napriklad 2,2—d1benzy1—4,4-dimetyloxazolid£ny[-N. De Luca,

A. Keith, W. Snipes: Antimicrob. Agents Chemother. 63 /1980/], ktory bol ddinny proti'
Herpes simplex.

Derivity 4,4-dimetyloxazolidinu boli §8inné proti virusom chripky [J. H. Hunsucker:
Chem. Abstr. 89, 141895v /1978/]. Baktericfdna ud&innost bola zistend u 3-alkyloxazolidinov
[E. Boerner, H. N. Stracke, V. Wehle: Chem. Abstr. 89, 168923q /1978/; H. Schnegelberger,

H. Bellinger: Chem. Abstr. 80, 52284s /1974/; K. Bansemir, H. Bellinger, K. Disch: Chem.
Abstr. 92, 215428f /1980/], 2-piperonyloxazolidfnov [S. I. Sadych, A. B. Aliev, R. M. Musta-
faev: Azerb. Chim. 2. 56 /1972/], 3-alkyl-4~hydroxymetyl-4-metyloxazolidinov [M. Jarcho:
Chem. Abstr. 58, 166772b /1983/:]a iné. z fungicfdnych derivdtov oxazolidfnu uvedme 2-fe-
nyl-3-cyklooktyloxazolidin Lfirma BASF A. G.: Chem. Abstr. 58, 4582a /1963/].

Tieto derivdty mali vZak nevyhodu v tom, Ze boli nerozpustné vo vode, ¢o obmedzovalo
ich pou¥itie. Naviazanie kvartérnej amdniovej skupiny na skelet oxazolidinu sice zvy$ilo
rozpustnost tychto l4tok vo vode, ale tie¥ znf#¥ilo ich biocfdnu aktivitu. Nevyhodou tyfchto
kvartérnych améniovych solf je aj to, %e sa nemdZu mieSat s vic¥inou komer&ne dostupnych
tenzidov.

Tieto nevyhody odstraiiuje tento vyndlez. Podstatou vyndlezu sud N-oxidy 2-/monosubsti-
tuovany fenyl/-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinov obecného vzorca I

HoC CHCH,CI

w

HyC(CHy)N 0
New”

/1/

kde R predstavuje vodfk, hydroxyskupinu, metoxyskupinu, brém, chlér a nitroskupinu v polohe
2, alebo 3, alebo 4. Dalej je podstatou vyndlezu spdsob pripravy zldifeni{n obecného vzorca I,
ktory spo&fva v tom, %e na 2-/monosubstituovany fenyl/-3-dodecyl~5~chlérmetyloxazolidin obec~-
ného vzorca II ‘

HyC

CHCHCI
I

H3CICHy IyyN 0
\\CH///

kde R predstavuje vodfk, hydroxyskupinu, metoxyskupinu, brém, chlér a nitroskupinu v polo-
he 2, alebo 3, alebo 4, sa pdsobf vodnym roztokom peroxidu vodika v etanole pri teplote

o
50 a% 60 C.

Vyhodou thhﬁo 14tok je ich rozpustnost vo vode, stdlost vo vodnych roztokoch, vysokd
penivos$, detergentné, baktericfdne a fungicfdne vlastnosti.
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Priklad 1

Do 20 ml etanolu sa prid4 3,65 g /0,01 mol/ 2-feny1—3-dodecyl-5-ch16rmetyloxazolidfnu.
Po rozpustenf oxazolidfnu sa prid4 20 ml 30 $ hmot. vodndho roztoku peroxtdu vodfka. Reaké&ns
zmes sa zahrieva pri teplote 60 °¢ pod zpﬂtﬁim chladid¢om po dobu 2 hodin. Potom sa nechd
stdt 10 hodfn pri teplote 20 a% 30 °C. Po ukondenf reakcie sa prid4 0,05 g oxidu platidi=-
tého, ktory rozloZf prebyto&ny peroxid vodfka. Zmes sa miesa na elektromagnetickom miesadle
24 hodfn a oxid plati&ity sa odfiltruje /po premytf{ etanolom a vysuZen{ sa mbéiZe znova po-
uzit/.

Nezreagovany oxazolidfn sa odstrdni z reak&nej zmesi extrakciou s 10 ml butanolu.
Vodnd vrstva sa po priddn{ dal%fch 10 ml butanolu azeotropicky oddestiluje za tlaku 3 kPa
a pri teplote 40 °C do sucha. Dosiahol sa 92 % vytaZok, tj. 3,5 g W-oxidu 2~fenyl-3-dodecyl-
-5-chlérmetyloxazolidinu, ktory je nedestilovateind svetlozltd olejovitd kvapalina. Vo
vodnych roztokoch je pri pH 7 stdly a¥ do tepldt nad 80 °c.

Na infralervenom spektre boli tieto uréujice absorp&né pdsy: 2920, 2855, 1590, 1470, 1170,
1126 a 960 cm‘l. V hmotnostnom spektre boli tieto uréujice piky: 293, 291, 242, 240, 228,
226, 197, 106, 104.

Elementdrna analyza pre C2,H36N02C1, molekulovd hmotnost 331,5

vypo&itand: 69,20 % hmot. uhlfka, 9,44 % hmot. vodika,
3;67 % hmot. dusfka,

zistend: 69,08 % hmot. uhlfka, 9,49 % hmot. vodika,
3,63 % hmot. dusfka.

N-oxid 2-fenyl-3~-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinu mal bakteriostatickd a fungistatickd
d¢innost na mikroorganizmy Staphylococcus aureus, Staphylococcus epidermidis 1 pg.ml_l,
na mikroorganizmy Baci‘llus substilis, Streptococcus faecalis, Microsporum gypsaeum, Tri-
chophyton terrestre a Epidermaphyton 10/hg.m1_1, na mikroorganizmy Escherichia coli, Shi-
gella flexneri, Candida,albicans a Saccharonyces cerevisiae lOO,ug.ml—l.

Priklad 2

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym rozdielom, ¥e sa pouZije 3,81 g 2-/2-hydroxyfe-
nyl/-3—dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinu. VytaZok bol 86,8 % tj. 3,45 g N-oxidu 2-/2-hydro- ¢
xyfenyl/—3~dodecyl-S-Chlérmetyloxazolidinu.
Na infracervenom spektre boli ticto urcujice absorpéné pdsy: 2930, 2860, 1590, 1470, 1210,
1120, 1098, 965 cm_l. V hmotnostnom spektre boli tieto uréujice piky: 293, 291, 258, 256,

244, 242, 197, 106, 104.

Elementdrna analyza pre C22H36dO3C1, molekulovd hmotnost 397,5

vypo¢itand: 66,42 % hmot. uhlika, 9,06 % hmot. vodika, . N
3,52 % hmot. dus{ka . T -
zistend: .66,85 3 hmot. uhlfka,_9,i7_% hmot. vodika,

3,48 -% hmot. ‘dusfka.
R B T - ’4‘ . .
Bakteriostatih@é‘a fungistatickd ic¢innost bola na mikroorganizmy Staphylococcus aureus,.
" Staphylococcus epidermidis, Streptococeds faccalis 10 ug.wl”, na Microsporum gypsaeum R
b5 , b
@ Epidermaphyton 16U ugrmé -
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Priklad 3

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym rozdielom, Ze sa pouZije 3,96 g 2-/4-metoxyfenyl/~-
-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinu. vytaZok bol 94,8 & tj. 3,90 g N-oxidu 2-/4-metoxyfenyl/-
-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinu.

Na infradervenom spektre boli tieto ur&ujdce al:#rp&né pdsy: 2850, 1585, 1470, 1260,
1100, 1095, 1045, 965 cm 1. v hmotnostnom spektre boli tieto urdujdce pfky: 293, 291, 272,
270, 258, 256, 197, 106, 104.

Elementdrna analyza pre C23H38N03Cl, molekulovd hmotnost 411,5

vypo&fitané: 67,07 % hmot. uhlfka, 9,23 % hmot. vodika,
3,40 % hmot. dusika

zistené: 66,94 % hmot. uhlfka, 9,36 % hmot. vodika,
3,36 % hmot. dusika.

Bakteriostatickd a fungistatickd ud&innost na mikroorganizmy Staphylococcus aureus,
Staphylococcus epidermidis, Streptococcus faecalis a Bacillus subtilis bola 10 ug. ml l,

na Candidu albicans a Epldermaphyton 100,ug.m1 1.
Priklad 4

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym rozdielom, Ze sa pouZije 4,44 g 2-/3=brémfenyl/-
-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidfnu. VytaZok bol 92,3 % tj. 4,25 g N-oxidu 2- /3-brémfenyl/-"
-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinu.

Na infrafervenom spektre boli tieto ur&djuce absorp&né pdsy: 2850, 1580, 1470, 1105,
1090, 960, 580 em . v hmotnostnom spektre boli tieto urdujéce piky: 382, 380, 321, 319,
307, 305, 293, 291, 289, 197, 106, 104.

Elementdrna analyza pre C,, H,-.NO,BrCl, molekulovd hmotnost 460,5

22735772

vypo&fitané: 57,33 % hmot. uhlfka, 7,60 % hmot. vodfka,
3,04 % hmot. dusfka

zistené: 57,00 % hmot. uhlfka, 7,82 % hmot. vodika,
2,97 % hmot. dusfka.

Bakteriostatickd a fungistatickd U¥innost bola na mikroorganizmy Staphylococcus
aureus, Staphylococcus epidermidis, Trichophyton terrestre, Candida albicans a Epidermaghy-

ton IOOVug-ml_l.

Priklad 5

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym rozdielom, #e sa pouZiji 4 g 2-/4-chlérfenyl/-
-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidinu. vy§taZok bol 95,2 % tj. 3,96 g N-oxidu 2- /4-chlérfenyl/-
-3-dodecyl=-5-chldrmetyloxazolidinu.

Na infradervenom spektre boli tieto uréujice absorp&né pdsy: 2855, 1575, 1470, 1118,
1095, 1088, 960, 720 em~l. V hmotnostnom spektre boli tieto ur&ujdce pfky: 293, 291, 277,

276, 274, 262, 261, 260, 246, 245, 244, 197, 106, 104.

Elementdrna analyza pre C,ot 35‘\102C12, molekulovd hmotnost 416
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vypo&itané: 63,46 % hmot. uhlfka, 8,41 % hmot. vodfka,
3,37 % hmot. dusfka,

zistend: 63,39 % hmot. uhlfka, 8,50 % hmot. vod{ika,
3,32 % hmot. dusika.

Bakteriostatickd a fungistatickd W¥innost bola na mikroorganizmy Staphylococcus aureus,
Staphylococcus epidermidis 10,ug-m1-l, na Bacillus subtilis, Trichophyton terrestre, Candida
albicans a Epidermaphyton 100 ug.m1”t,

Pr f{k1lad 6

Postupuje sa ako v priklade 1 s tym rozdielom, ¥e sa pouZije 4,1 g 2-/2-nitrofenyl/~
-3-dodecyl-5-chlérmetyloxazolidfnu. vytaZok bol 93,8 % 4,00 g N-oxidu 2-/2-nitrofenyl/-
-3-dodecyl-5~chlérmetyloxazolidfnu.

Na infracervenom spektre boli tieto uréujlce absorp&né pdsy: 2850, 1580, 1475, 1380,
1120, 1088, 955, 880 cm-l. V hmotnostnom spektre boli tieto uréujice pfky: 293, 291, 287,
285, 273, 271, 257, 255, 197, 106, 104.

Elementdrna analyza pre C22H35N204Cl, molekulovd hmotnost 426,5
&
vypo&itané: 61,90 % hmot. uhlfka, 8,21 % hmot. vodfka,
6,57 % hmot. dusika, .
zistend: 61,55 % hmot. uhlfka, 8,31 % hmot. vodfka,
6,49 % hmot. dusika.

Bakteriostatickd a fungistatickd W&innost bola na mikroorganizmy Staphylococcus aureus,
Staphylococcus epidermidis, Bacillus subtilis 10 ug.ml_l, na Escherichia coli, Candida
albicans, Saccharomyces cerevisiae, Trichophyton terrestre a Epidermaphyton 100 ug.ml~1.

Pri{klad 7
. ’ 1)
Postupuje sa ako v priklade 1 s tym rozdielom, ¥%e reakdnd teplota je 50 ¢ a reak&ny
tas je 3 hodiny. VytaZok bol 85 % tj. 3,23 g N-oxidu 2-fenyl-3—dodecyl—5-ch16rmetyloxazoli—
dfinu,

Vyndlez mé%e najst ¥iroké uplatnenie v detergentnych kompozicidch, pri umyvani a
suasnej dezinfekcii miestnost{, ndstrojov a pri pranf textflif. v tychto kompozfciach by
N-oxidy 2-/monosubst1tuovani fenyl/—3-dodecy1—5—ch16rmety1oxazolidinov pdsobili ako bakterj-
cidna a fungicidna zlo¥ka.

PREDMET VYNALEZU

1. N-oxidy 2—/monosubstituovany fenyl/-3—dodecy1-5—chlérmetyloxazolidinov obecného
vzorca I ’

HyC CHCHZC
Ol
HaC(CHz)"N ) 0
N /1/
CH
R e
kde R predstavuje vodfk, hydroxyskupinu, metoxyskupinu, brém, chlér, a nitroskupinu v polohe

2, alebo 3, alebo 4.
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2. Spbsob pripravy N-oxidov 2-/monosubstituovany fenyl/-3-dodecyl-chlérmetyloxazolid{~
nov obecného vzorca I, podla bodu 1, vyznadujuici sa tym, %Ze na 2-/monosubstituovany fenyl/-
~3~-dodecyl-5~chlérmetyloxazolidin obecného vzorca II

HaC ———— CHCH,CI

H3C(CH2 )“N 0‘ /11/
~N

kde R predstavuje vodik, hydroxyskupinu, metoxyskupinu, brém, chldr a nitroskupinu v polohe
2, alebo 3, alebo 4, sa pdsobi vodnym roztokom peroxidu vodfka v etanole pri teplote 50 aZ

60 °c.
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