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Vyndlez opisuje

2-Acyloxyetylizotiokyanaty a spdsob ich pripravy

1 2

jednostupiiovit syntézu

2-acyloxyetylizotiokyanatov reakciou tiofos-
génu s A2-oxazolinmi v prostredi organické-
ho vodou sa nemie3ajiceho rozpustadla v
pritomnosti bédzickych ¢&inidiel v rozmedzi

teplot 0—30 °C.

Latky sa vyznafuji vysokou uc€innostou
vo€i kvasinkdm a pliesitam.
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Vynélez sa tyka 2-acyloxyetylizotiokyana-
tov obecného vzorca I

0]
1 E:\ /CH?’\ /NCS
R 07 2~ g2
R
(1)
kde

R! znaéi vodik, metyl, etyl, propyl, izopro-
pyl, fenyl alebo benzyl
a R? znaéi vodik metyl.
Latky a sp6sob ich pripravy podla vyné-
lezu nie st doteraz v literatire opisané.
Podstata spdsobu pripravy latok podla vy-
nélezu spoéiva v tom, Ze AZ-oxazoliny obec-
ného vzorca II

o>\’"1
(1)

kde
Rl a R? znadi to isté ako vo vzorci I reagu-
ji s tiofosgénom v prostredi organického s
vodou sa nemieSajiceho rozpastadla, vyhod-
ne v chloroforme, 1,2-dichliretdne alebo
metylénchloride, za pritomnosti vody a bé-
zickych ¢&inidiel ako uvhliitan vapenaty, u-
hli¢itan barnaty, uhli¢itan sodny v rozmedzi
tepldt 0 aZ 30 °C.

Vyhoda sp6sobu pripravy latok podla vy-
nalezu spofiva v tom, Ze syntézy su jedno-
stupfiové a ziskavaju sa produkty v dobrych
vytaZkoch a &istote.

V dalSom je predmetny vynélez objasneny
v prikladoch prevedenia, hoci sa na tieto
vObec neobmedzuje.

Priklad 1
PripraVa 2-benzoyloxyetylizotiokyanétu

K suspenzii 8 g uhliditanu vdpenatého v
60 m! vody a 5,75 g tiofosgénu v 50 ml chlo-
roformu sa za intenzivneho mieSania pri-
kvapkava 7,35 g 2-fenyl-A2-oxazolinu v 30 ml
chloroformu pri 0—5 °C v priebehu 15 mi-
nut. Po pridani celého mnoZstva 2-fenyl-A2-
-oxazolinu sa reakénd zmes vyberie z chla-
diaceho kupela a mieSa sa eSte 3 h pri la-
boratornej teplote. Chloroformova vrstva sa
potom oddeli, vysusi siranom hore¢natym a
chloroform sa oddestiluje. ZvySock sa dis-
ti frakEnou destildciou vo vakuu. 2-Benzoyl-
oxyetylizotiokyanat destiluje pri 122—124 °C
a tlaku 1,3 kPa.

Priklad 2
Priprava Z2-acetyloxyetylizotiokyandtu

K suspenzii 10 g uhli¢itanu bérnatého v
100 ml vody a 11,5 g tiofosgénu v 50 ml
dichlérmetdnu sa za intenzivneho mieSania
pri laboratornej teplote prikvapkédva 8,5 g
2-metyl-A2-oxazolinu v. 50 ml dichlérmetéanu
v priebehu 30 minat. Po dvoch hodindch
mieSania sa oddelena chloroformova vrstva
vysudi bezvodym chloridom vépenatym a
produkt sa ziska frak€nou destilaciou pri
59—61 °C/1,3 kPa.

Priklad 3

Priprava 1,1-dimetyl-2-propionyloxyetylizo-
tiokyandtu

K 5,75 g tiofosgénu v 40 ml 1,2-dichlér-
etdnu sa za mieSania prikvapkédva 6,36 g
2-etyl-4,4-dimetyloxazolinu v 20 ml 1,2-di-
chléretanu. Ziskany roztok sa v priebehu
10 minit pridd k intenzivne mieSanej sus-
penzii 12 g uhli¢itanu védpenatého v 80 ml
vody pri labaratérnej teplote. Po troch ho-
dindch mieSania sa vrstva 1,2-dichléretdnu
oddeli, vysu$i bezvodym chloridom véapena-
tym a 1,2-dichloretdn sa oddestiluje. Zvy-
sSok sa predisti vdkuovou destilaciou. 1,1-Di-
metyl-2-propionyloxyetylizotiokyanat desti-
luje pri 62—64 °C/0,2 kPa.

Priklad 4

K 5,75 g tiofosgénu v 30 ml chloroformu
sa za mieSania prikvapkéa 9,46 g 2-benzyl-
-4,4-dimetyloxazolinu v 30 ml chloroformu.
Ziskany chloroformovy roztok sa v priebe-
hu 15 minut pridé k intenzivne mieSanej sus-
penzii 15 g uhli¢itanu barnatého v 100 ml
vody pri laboratérnej teplote. Po Styroch
hodindch mieSania sa chloroformové vrstva
oddeli, vysuSi bezvodym chloridom vépena-
tym a produkt sa ziska frak&nou destila-
ciou pri 105—110 °C a tlaku 0,2 kPa.

Fyzikdlno-chemické vlastnosti a elemen-
tdrne analyzy latok podla vyndlezu su uve-
dené v tabulke 1.

Hodnoty antimikrobidlnej téinnosti latok
vzorca*l st uvedené v tabulke 2.

Antibakteridlna udéinnost bola posudzo-
vana na kultdrach Bacillus subtilis, Staphy-
lococus aureus, Proteus vulgaris. K bakte-
ridlnej suspenzii v bujone (0D [ = 0,25)
boli pridané roztoky izotiokyandtov v di-
metylsulfoxide tak, Ze vyslednd koncentra-

_cia izotiokyanatov kolisala v rozp#ti 1.10-6
~a% 1.107% mol dm~% Koncentrdcia dimetyl-

sulfoxidu reprézentovala 1 %.

Baktérie boli 48 hodin staticky inkubova-
né pri 37 °C, pricom bol v 12 hodinovych
intervaloch sledovany.denzitometricky rast.
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Na zéklade spektrofetometrickych tdajov
bola urfend minimalna inhibina koncen-
tracia MIC, CiZe najmenSia koncentracia in-
hibitora, ktord eSte tplne zabrzdila rast.

Protikvasinkova ti¢innost bola analogicky
sledovand na Candida albicans a Saccharo-
myces cerevisiae aZ na to, Ze ako kultival-
né médium sliZila syntetickd poéda Vita
[Hroncova M., Drobnica L.: Induction of my-
celial type of development in Candida albi-
cans by low glucose concentration, Mycopa-
thologia 76, 83—86 (1981)] a rast bol sle-

[

dovany pri 28 °C 48 hodin. Inhibitor bol pri-
dévany k suspenzii kvasiniek 0 OD " =
= 0,15.

Sposob charakterizdcie antifungélnej a-
¢innosti (Aspergillus niger) je opisany v
praci Drobnica E. a kol.: Antifungal activity
of isothiocyanates and related compounds.,
Appl. Microbiol. 15, 701—709 (1967). Kulti-
vdcia sa uskutofliiovala staticky v Czapek-
-Doxovom médiu pri 28 °C poCas 48 hodin.
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PREDMET VYNALEZU

1. 2-Acyloxyetylizotiokyandty vSeobecné-
ho vzorca I

0
1"
C H NCS
g r?
(1)

kde

R! znamend vodik, metyl, etyl, n-propyl,
isopropyl, fenyl alebo benzyl a

R? znamend vodik, metyl.

2. Spbsob pripravy latok podla bodu 1
vyznadujici sa tym, Ze sa A2-oxazoliny o-
becného vzorca 11

2
2

R
R AN
1
O>\R
(1)

kde R! a R? znamena to isté ako vo vzorci
I, reaguji s tiofosgénom v prostredi orga-
nického s vodou sa nemieSajliceho rozpus-
tadla, vyhodne v chloroforme, 1,2-dichlor-
etdne alebo metylénchloride, za pritomnos-
ti vody a béazickych cCinidiel ako uhli¢itan
vapenaty, uhli¢itan barnaty, uhlifitan sod-
ny v rozmedzi teplét 0 az 30 °C.
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