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{57) Anotace :

Riesenie sa tyka antimikrébne ucinnych

amfifilnych monoazacrownéterov typu
N,N-dialkylmonoazdéniumcrownhalogenidov kde 0

R znamend uhlovodikovy retazec s pocétom —’\\\ /,R
atémov uhlika 8 azZ 16, R' znamena metyl {i N+ x~
alebo etyl, n 2znamena 3 alebo 4, X = Br

alebo Cl a spésobu ich pripravy, ktory spo-
¢iva v reakcii N-alkylovaného mono-~
azacrownéteru s prislusnym brom alebo
chléralkianom pri teplotach 20 az 80 °c
pocas 24 hodin. Uvedené zluc¢eniny si
rozpustné vo vode i organickych rozpustad-
lach, majd Sirokospektralny antimikrdbny
déinok a su preto pouzitelné ako viacfunké-
né zluceniny najmd ako detergenty so sucas-
nym dezinfekénym a chelataénym dWdé¢inkom
vSade tam, kde je ucelné spojenie solubili-
zaénych, detergenénych, komplexaénych
wvlastnosti a antimikrébneho udé&inku, naprik-
lad aj na vychytavanie niektorych (i radio-
aktivnych) prvkov z priemyselnych véd.
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Vyndlez sa tyka antimikrdbne ucinnych amfifilnych monoaza-‘\\
crownéterov typu N,N-dialkylmonoazdéniumcrownhalogenidov vseobec- .

ného vzorca
07 ™\

N“ X"
L/ ~

kde R znamend linedrny uhlovodikovy retazec s poc¢tom atémov uhli-
ka 8 az 16, R znamend metyl alebo etyl, n =3 alebo 4 a X = Br
alebo Cl a spdsobu ich pripravy.

Makrocykllcke zluiéeniny predstavuju skupinu latok schopnYch
selektivne tvorit komplexy s kovovymi idénmi, prlpadne aniénovymi
zliéeninami a tym mézu slizit ako model sucasnej predstavy "zamku
a kldéa". Jednou z ich nevyhod najma dlhoretazcovych derlvatov,
je ich minimdlna rozpustnost vo vode. Preto sa hladajui nové sku-
© piny vo vode rozpustnych makrocyklov s presne definovanymi hydro—
fébnymi i hydrofilnymi Struktuirnymi prvkaml Organlcke améniové
soli v kombindcii s lipofilnymi dlhymi retazcami sd vhodnymi kan-

diddtmi pre takyto druh zlucenin.

Si znadme makrocyklické améniové soli (Schmidtchen F.P.,
Chem. Ber. 117, 1287 (1984) a literatdira tam citovana; Petti
M. H. a spol. J. Am. Chem. Soc. 110, 6825 (1988); Ikeda a spol.
J. Org. Chem. 53, 5964 (1988)), ktoré vsak vo svojej molekule
neobsahuji dlhy alkylovy zvyS$ok. Nie si tieZ znadme Ziadne udaje
o antimikrdbnej aktivite Jjednoduchych amfifilnych crownéterov
typu améniovych soli.

zld&eniny, ktoré sui predmetom vyndlezu su latky nové, dote-
raz v chemickej literatire neopisané a zistili sa u nich doteraz
nezname ucinky na rozliéné typy mikroorganizmov. Spésob ich
pripravy spoc¢iva v reakcii prislusného N—alkylmonoazacrownete—'
ru s l-halogénalkdnom bez pritomnosti rozpustadla i v rozpudtad-
le. '

Priklad 1

K 5,48 g (0,025 mol) N-metylmonoaza 15-crown-5-éteru sa
pridd 6,23 g (0,025 mol) 1-brdmdodekdnu a necha sa reagovat 12
hodin pri teplote 20 °C. Potom sa pridd suchy etanol a reakcnad
zmes sa zahrieva pod spatnym tokom 12 hodin. Po oddestilovani
rozpistadla, vysuseni produktu azeotropickou destildciou sa prida
suchy éter a rekrystalizdciou sa ziska biely, voskovity hygrosko—
picky N-dodecyl- N—metylmonoazonlum—15—crown—5 -bromid vo vytazZku

82 % tedrie; t.t. 64 aZ 65 °C; IR (cm , suspenzia parafinového

oleja, KBr) pds valenc¢nej vibracie C-0-C 1124; 1y R chemicky
posun (ppm, CDCl,, TMS) 0,81 (t, CH;), 3,50-3,59 (m, 6xCH,),

1,06-2,00 (m, 8xCH,) 1,46-2,00 (m, CH,), 3,29 (s, CH3) 3,77-4,13
(m, 6xCH, susediace s N+). Prvkova analyza pre C,4H,gBrNO, (c, H,
N v %, vypocitané/zistené) c 57,25/57,59, H 10,03/10,17,
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a”' N 2,90/2,93. Antimikrébna aktivita (minimdlna inhibiéna koncen-

trdcia MIC v mol/dm® x 10%) s. aureus 0,12, E. coli 4,97, C.
albicans 3,73.

Priklad 2

Pracovny postup je zhodny s postupom uvedenym v priklade
1 s tym rozdielom, Ze do reakcie sa pouzil l-brémoktan. Ziska sa

olejovity, velmi hydroskopicky  N-oktyl-N-metylmonoazénium
15-crown-5-bromid vo vytaZku 76 % tedrie; IR C-0-C 1121 em~ L.
Prvkova analyza pre Cq gHyoBrNOy (vypocitané/zistené)

c 53,52/53,21 H 9,46/9,82, N 3,29/3,06. Antimikrdébna aktivita
(MIC v mol/dm3 x 10%) s. aureus 0,70, E. coli 23,45, C. albicans
8,76.

Priklad 3

Pracovny postup je zhodny s postupom uvedenym v priklade
1 s tym rozdielom, Ze do reakcie sa pouzil l-chlérhexadekan.
Ziska sa biely, voskovity, mierne hygroskopicky
N-hexadecyl-N-metylmonoazdénium 15=-crown-5-chlorid vo vytazku

45 % tedrie; IR C-0-C 1127 em~l. Prvkova analyza pre C,4HgCIlNO,
vypoéitané/zistené) C 65,62/65,44, H 11,42/11,59, N 2,84/2,76.

Antimikrébna aktivita (MIC v mol/dm3 X 104) S. aureus 0,61, E.
coli 14,17, C. albicans 8,10. :
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PATENTOVE NAROKY

1. N,N-Dialkylmonoazdéniumcrownhalogenidy vseobecného vzorca

{O/\ A

kde R znamend uhlovodikovy retazec s pocdtom atédmov uhlika 8 -aZ
16, R' znamend metyl alebo etyl, n znamend 3 alebo 4 a X zna-
mend Br alebo Cl.

2. Spoésocb pripravy zldidenin vseobecného vzorca podla bodu 1,
vyznadeny tym, Ze sa nechd zreagovat N-alkylmonoazacrownéter
vzorca ’

0
¥N-K

o7,

kde R a n znamena to isté ako v bode 1 s halogénmetdnom alebo
halogénetdnom, kde halogén je chldér alebo brdém, alebo sa necha
zreagovat N-alkylmonoazacrownéter vyssie uvedeného vzorca kde
R znamend metyl alebo etyl a n znamend to isté ako v bode
1 s 1l-brém- alebo l-chléralkdnom obsahujicim 8 aZ 16 atdmov
uhlika v retazci pri teplotdch 20 aZ 80 °C pocdas 24 hodin bez
alebo za pritomnosti rozpustadla.

Konec dokunentu
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