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Sposób otrzymywania 3-arylooksazolidonów-2

Przedmiotem wynalazku jest sposób otrzymywa¬
nia 3-arylooksazoliddnów-2 o wzorze ogólnym
przedstawiony na rysunku, w którym Ar oznacza
pierścień arylowy ewentualnie podstawiony grupą
nitrową lub chlorowcem.

Pochodne oksazolidonu-2 wykazują czynność bio¬
logiczną i są stosowane jako środki o działaniu
przeciwzakażeniowym, antyseptycznym, przeciwza¬
palnym, przeciwbólowym i uspokajającym. Pochod¬
ne oksazolidonu-2 są także stosowane jako stymu¬
latory wzrostu roślin oraz jako substancje owado¬
bójcze i grzybobójcze.

Istnieje bardzo dużo różnych sposobów otrzymy¬
wania pochodnych oksazolidonu-2, przy czym w
każdej z tych metod stosuje się inne substancje
wyjściowe.

Jednym ze znanych sposobów wytwarzania po¬
chodnych oksazolidonu-2 podstawionych w pozycji 3
jest sposób polegający na reakcji /?-chlorowcoalko-
holi z mocznikiem lub na reakcji epoksydów z mocz¬
nikiem. W niemieckim opisie patentowym nr
1.157.627 przedstawiono inny jeszcze sposób, który
polega na ogrzewaniu w temperaturze podwyższo¬
nej około 190°C mocznika z 3-(o-metoksyfenoksy)-
-1,2-propandiolem lub 3-(o-metoksyfenoksy)-propa-
nem.

Sposoby dotychczasowe umożliwiają otrzymywa¬
nie pochodnych oksazolidonu-2 z niedużą wydaj¬
nością, a przede wszystkim wymagają stosowania
produktów wyjściowych uzyskiwanych za pomocą
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skomplikowanych procesów chemicznych, co stano¬
wi główną niedogodność znanych rozwiązań.

Stwierdzono, że wspomnianych niedogodności
unika się, jeśli kondensuje się N'-arylo-N"-amidy-
nomoczniki z chlorowcohydryną etylenową. Proces
według wynalazku przebiega zgodnie z podanym
schematem, gdzie Ar ma wyżej podane znaczenie,,
a X oznacza chlorowiec, zwłaszcza chlor.

Substancję wyjściową, którą stanowi odpowiedni"
amidynomocznik otrzymuje się w znany sposób,
który jest operacją prostą i polega na ogrzewaniu
odpowiedniej aminy z cyjanoguanidyną w rozcień¬
czonym kwasie solnym. Produkt otrzymany z tej
reakcji, bez dalszego oczyszczania stosuje się jako-
substancję wyjściową w sposobie według wynalaz¬
ku. Należy zaznaczyć, że zarówno cyjanoguanidyny,
jak też aminy potrzebne do przygotowania substan¬
cji wyjściowej są na ogół łatwo dostępne i trwałe-
pod względem chemicznym.

Według wynalazku mieszaninę reakcyjną, którą
stanowi N'-arylo-N"-amidynomocznik i chlorowco-
hydrynę etylenową, ogrzewa się aż do uzyskania
klarownego roztworu, następnie całość oziębia się
i rozcieńcza rozpuszczalnikiem na przykład wodą,
przy czym produkt gotowy wydziela się w postaci
kryształów.

Sposób według wynalazku ilustrują następujące*
przykłady, które jednakże nie ograniczają zakresu,
wynalazku.
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Przykład I. 7,9 g (0,035 mola) N'-(p-nitrofe-
nylo)-N"-amidynomocznika ogrzewa się z 75 ml
chlorohydryny etylenowej w temperaturze wrzenia
w ciągu 4 godzin, aż do uzyskania klarownego
roztworu. Po oziębieniu dodaje się 290 ml wody.
Wydzielone kryształy 3-(p-nitrofenylo)-oksazolido-

Tablica

Przykład II. W taki sam sposób jak w przy¬
kładzie I stosując tylko odpowiednie substancje
wyjściowe otrzymano 3-fenylooksazolidon-2 oraz
3-(p-chlorofenylo)-oksazolidon-2. W tablicy podano
temperatury topnienia tych związków oraz wyniki
analizy elementarnej.

Ar

1 fenyl
1 p-chloro-
1 fenyl

Tempera¬
tura °C

118—119,5

120—121,5

Wzór
sumaryczny

związku

C9H9O2N

C9H802NC1

Analiza elementarna

Obliczono %
C

66,25

54,70

H

5,56

4,08

O

19,61

16,19

N

8,58

7,08

Cl

17,95

Znaleziono %
C

66,42

54,98

H

6,01

4,39

O

^~

N

8,81

7,58

Cl

18,37

nu-2 w ilości 5,3 g stanowią 70,2% wydajności teo¬
retycznej. Po krystalizacji z etanolu temperatura
topnienia wynosi 156—157°C.

Analiza: dla wzoru C9H8N2O4
obliczono: C-51,95; H-3,87; N-13,46
znaleziono: C-51,68; H-3,73; N-13,22
lVidmo IR: pasmo absorpcji charakterystyczne dla

grupy karbonylowej oksazolidonu-2 w
1760 cm-i

Zastrzeżenie patentowe
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o wzorze ogólnym przedstawionym na rysunku, w
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25 mienny tym, że N'-arylo-N"-amidynomoczniki kon-
densuje się z chlorowcohydryną etylenową.
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H2C C = 0

v
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Wzór

A-NH-C-NH-C-NH2 + XCH2 - CH20H
0 NH NH2

- H2C — 0 + HX - C -NH2

H2C C = 0
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