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Reaktion von N-(Chlordthyl)-2-oxazolidon mit priméren Aminen
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Aus N-(Chlorédthyl)-2-oxazolidon (I)l) entstehen bei der Umsetzung mit
primiren Aminen mit einem pKa ) 8 fast ausschlieRlich N-substituierte
N'-(2-Hydroxyithyl)-imidazolidone der Formel III. Mit Aminen geringerer
Basizitidt (pKa< 8) erfolgt lediglich nur Austausch des Chloratoms in der
Seitenkette unter Bildung von basisch substituierten Oxazolidonen ent-

sprechend Formel IV.
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Der erste Reaktionsschritt besteht in der aminolytischen Aufspaltung des
Oxazolidons in das nicht faBbare Harnstoffderivat II, das anschlieBend
unter HCl-Abspaltung zum N-substituierten Imidazolidon III cyclisiert. Die
bei der Umsetzung mit schwach basischen Aminen (pKa€8) resultierenden
Oxazolidone IV sind einer weiteren Reaktion im Sinne einer intramolekular

verlaufenden Aminolyse zu den Imidazolidonen III nicht zugédnglich.
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Aus der folgenden Tabelle ist zu ersehen, da® aliphatische, araliphatische
und alicyclische Amine nach Pfeil a reagieren und in der Endstufe die ent-
sprechenden N,N-substituierten Imidazolidone ergeben, wdhrend mit aromati-

schen und heterocyclischen Aminen keine Aminolyse des Oxazolidons statt-

findet.
v 111

pKa Oxazolidon~-|Imidazoli~

Base R (20-25°C) [(2) Ausb.¥ |don Ausb.%
1.|n-Octylamin CgHy - 10.65 (25°C) 86 %
2.|Aethylamin C Hc- 10.63 (25°¢C) 75 %
3.|Methylamin CH,- 10,62 (25°C) 73 %
4.|Cyclooctylamin | CgH, - 10,13 (20°¢) 71 %
5.|n-Hexylamin Cely 5= 10,05 (20°¢C) 75 %
6.|n-Decylamin Ciotoy- 9,92 (20°¢C) 70 %
7.|Phenylathylamin | CcH -CH,~CH,- 9.83 (25°C) 74 %

8. |Propanolamin HO-CH,~CH,,~CH,~ 9.77 (20°¢C) 85 %

9. |Benzylamin CgHg~CH,- 9.3k (25°C) 70 %
10. {Furfurylamin CoH0- 8.37 (20°¢) 72 %
11. |Hydrazin NH,- 8.11 (20°C) 98 %
12.|2-Aminopyridin | NC.H,- 6.86 (25°C) 38 %

13, |Phenylhydrazin | CcHo-NH,- 5.07 (20°C) 52 %
14, |Anilin CgHg- 4.58 (25°C) 63 %
15.|a-Naphthylamin | Cy H- 3.92 (25°¢C) 40 %
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Mit Hydrazin als Aminkomponente entsteht in praktisch quantitativer Aus-

beute das N-Amino-N'-(2-hydroxydthyl)-imidazolidon V (III, R = NHZ)' dem
als Derivat des 5-Nitrofurfurols (VI) Bedeutung als Chemotherapeuticum
zukommtz). Verbindung V hat sich mit der authékisch hergestellten Verbine«

3)

dung in allen physikalischen Daten (F, IR-Spektrum) als identisch

erwiesen.
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