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"Procedimiento para la preparación de 1-acilamino- 

adamantanoa"

FARBENFABRIEEN BAYER AKTIENGESELLSCHAFT, 

entidad alemana, residente en Leverkusen- 

Bayerwerk, Alemania.

Se ha encontrado que se obtienen 1-acilamino- 

adamántanos, si se hacen reaccionar 1-halógeno-adaman 

taños con amidas primarias.

Como halógeno-adamantanos sean mencionados 

5. sobre todo i-cloro-adamantano y l-bromo-adamantano;
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sin embargo, entran en consideración también 1-halógeno- 

adamantanos que llevan sustituyantes ulteriores en la 

estructura de adamantano.

Como amidas primarias han de entenderse com­

puestos de la fórmula general EgN-acilo, significando 

acilo el resto de un ácido carboxilico o sulfónico, 

respectivamente el resto de un derivado de ácido car­

bónico* En particular sean mencionados: formamida y 

acetamida, acrilamida y metacrilamida, butiramida, 

diadipamida, cloroacetamida, benzamida, benzamidas 

sustituidas en el nicleo de arilo, fenilacetamida, 

sulfurilamida, metanosulfonamida, benoenosulfonamida, 

bencenosulfonamidas sustituidas, carbamatos metílico y 

fenilico, área, dimetilárea, fenilárea, etc.

La reacción de los componentes se logra fá­

cilmente, sin adioión de algán agente de condensación, 

de tal manera que se hacen reaccionar lrhalógeno-ada 

mantanos con, por lo menos, doble proporción molar de 

las mencionadas amidas, a temperaturas entre lOOS y 

250SC bajo exclusión cuidadosa de humedad, pudiendo 

eventualmente emplearse disolventes inertes o un ex­

ceso de las amidas aplicadas para diluir la prepara­

ción de reacción.

Al objeto de aislar los productos de reacción, 

se mezclanTas preparaciones de reacción preferiblemente 

con agua o con disolventes orgánicos en los cuales los 

productos de partida son solubles, pero en los cuales 

los productos finales son difícilmente solubles o in­

solubles. La purificación de los productos en bruto 

se efectáa convenientemente por recristalización o



sublimación.
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Es conocido el preparar l-acilamino-adaman- 

tanos de fórmula

a partir de adamantano o de derivados apropiados 

de adamantano por reacción con ácido cianhídrico o 

nitriios bajo las condiciones de la reacción de 

Ritter. Asi, segdn H. Stetter y o. (Chem. Ber. 92 

(1959), 1629 y 93 (i960), 226), R. Gerzony o.

(I. med. Chem. 6(1963,760) y W.Haaf(Chem.Ber.96/l963), 
3359), a partir de l-hidroxi-adamantano, l-bromo-ada 
mantano, l-oloro-adamantano o ácido adamantan o-1-car- 
boxilioo y de acetonitriio, se obtiene 1-acetilamino- 
ad amantan o.

(l96l), 44 y loo.cit.) a partir de adamantano en pre­

sencia de ter-butanol y ácido cianhídrico o a partir 

de ácido adamantano-l-carboxilico y de ácido cianhí­

drico se puede obtener el l-formiiamino-adamantano.

1-alquilacilamino-adamantanos a partir de l-bromo- 

adamantano y de N-alquilcarboxilamidas. En este caso, 

es necesario para la reacción, la adición de un mol 

de sulfato de plata (compárese: Patente australiana

-NH-CO-alquilo

Asimismo, segán V/. Haaf (Angew, Chemie 73

Además, es conocido que pueden prepararse
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Ultimamente el l-amino-adamantano y sus de­

rivados llegaron a ser interesantes, debido a sus 

propiedades viricidas, particularmente debido a su 

efecto contra virus de influenza. El nuevo procedi­

miento ofrece un acceso particularmente ventajoso 

a este grupo de sustancias y es más sencillo y más 

económico en comparación con los procedimientos co­

nocidos de la literatura.

Ejemplo 1 -

-NH-CHO

Se calientan 32 g de l-bromo-adamantano y 

67 g de formamida a 150RC. Procede una reacción exotér­
mica, en cuyo desarrollo la temperatura sube hasta 

1753C. Se agita todavía durante 30 minutos a 175*0, 

se enfria y se hace entrar agua en el recipiente de 

reacción, precipitándose el 1-formamido-adamantano 

formado como producto en bruto. El rendimiento es de 

25 g. Después de la recristalización en nafta de la­

var, se obtienen cristales incoloros cuyo P.f. = 

138-139*0. (Lit. 138-139,5*0). 

gje.MP.lS-2 -
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-NH-CO-yV Y

Se calientan 10,7 g de l-bromo-adamantano 

y 60 g de benzamida a 14530. Procede una reacción 

exotármica, subiendo la temperatura a 1553C. Se ca­

lienta todavía durante.5 horas a 16530 y subsiguien­

temente se hace hervir la mezcla de reacción varias 

veces con agua para eliminar la benzamida en exceso. 

Queda. un producto incoloro que se recrlstaliza en 

nafta de lavar. Rendimiento: 10 g, P.F. - 147-14830. 

Análisis: C^Hg^NO

calculado: 0 79,96% H 8,29% N 5,49% 

hallado : 0 79,82% H 8,66% N 5,19%

Ejemplo 3 -

-NH-SO,..y ^

Se calientan 21,5 g de l-bromo-adamantano 

y 47g de benoenosulfonamida durante dos horas y media 

a 1853C. Despuás del enfriamiento, se lava la masa 

fundida con lejía sódica diluida, disolviándose la 

benoenosulfonamida en exceso. Despuás de recoger por 

succión, ae recristaliza el residuo en ligroina. Se 

obtienen cristales incoloros cuyo P.f. = 129-13030.



Análisis: C^gH^^NOgS 

calculado: N 4,81% S 10,98% 

hallado: N 4,85% S 10,95%

Ejemplo 4 -

.-NH-COOCgH^

Se calientan 21,5 g de l-bromo-adamantano y 

45 g de carbamato etílico durante 8 horas a 160SC. 

Después del enfriamiento, en la mezcla de reacción 

se introduce agua, cristalizándose un producto in­

coloro. Se lo recoge por succión, se lo lava con 

agua y se lo recristaliza con un poco de metanol. 

Rendimiento: 16 g. P.f. = 88-89^0.

Análisis: C^Hg^NOg

calculado: C 69,92% H 9,48% N 6,27%

hallado: O 69,95% H 9,65% N 6,49%
Ejemplo 5 -

50 g de área durante 10 horas a 180SC. Se lava con 

agua la masa fría, se separa por filtración el pro­

ducto Insolubie, se lo lava con agua, se lo disuel­

ve en alcohol, se lo trata con carbón activo y se lo

Se calientan 10 g de l-bromo-adamantano y
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vuelve a precipitar con agua. Se obtienen cristales 

incoloros cuyo P.f. - 265-270SC descomposición 

(Lií. 268-272SC descomposición).

N O T A

Descrita suficientemente la naturaleza del 

invento, así como la manera de realizarlo en la prác­

tica, debe hacerseconstar que las disposiciones an­

teriormente indicadas son susceptibles de modifica­

ciones de detalle, en cuanto no alteren su principio 

fundamental. También se hace constar que el invento 

corresponde a una Solicitud de Patente presentada en 

Alemania nS F 50 150 IVb/l2o de 8 de septiembre de 

1.966 acogiéndose, por lo tanto, a los beneficios 

que conceden los Convenios Internacionales en vigor, 

siendo lo que constituye la esencia del referido in­

vento y por lo que se solicita Patente de Invención 

20 años en EspaRa: "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION 

DE 1-ACILAMINO-ADAMANTANOS"? caracterizándose por lo 

siguiente:

1& - Procedimiento para la preparación de 

1-acilamino-adamantanos, sustituidos en el átomo de 

nitrógeno, por el resto de un ácido carboxilico o 

sulfónico, respectivamente por el resto de un deri­

vado de ácido carbónico, caracterizado porque se ha­

cen reaccionar i-halógeno-adamantanos con amidas pri­

marias, a temperaturas entre lOOS y 2503C.

2& - Procedimiento para la preparación de 

1-acilamino-adamantanos, tal y como queda substancial­

mente descrito en la presente Memoria.

Esta Memoria consta de ocho hojas escri-



tas a máquina por una sola cara
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