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Fodicitants: FARBENFABRIKEN BAYER AKTIENGESELISCHAFT,
entidad alemana, residente en Leverkusen-

Bayerwerk, Alemania.

Se ha encontrado que se obtienen l-acilamino-
adamantanos, si se hacen reaccionar 1-haldgeno-adaman

tanos con amidas primarias.
Como halbgeno-adamantanos sean mencionados

5e gobre todo 1-cloro-adsmantano y l-bromo-adsmantano;
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sin embargo, entran en consideracidn tembién l-haldgeno~
adamantanos gue llevan sugtituyentes ulteriores en la
‘egtructura de adamantano.
Como amidag primariss han de entenderse com-

5e puestos de la férmula general H2N-acilo, gignificando
acilo el resto de un 4cido carboxilico o sulfénico,
respectivamente e) resto de un derivado de écido car-
bénicoe En particular sean mencionados: formamida y
gcetamide, acrilemids y metacrileamida, butiramida,

10, dladipamida, clorogcetamida, benzemida, benzemidas
sustituidas en el nlcleo de arilo, fenilacetemida,
sulfurilamidae, metanosulfonamida, bencenosulfonamida,
bencenosulfonamidas sustituidas, carbematos met{lico y
fenfiico, Grea, dimetilirea, fenilirea, etce

15. ' Ta reaccidn de los componentes se logre fé-
cilmente, sin adicién de algén egente de condensacién,
de tal manera que se hacen reaccionar l-haldgeno-ada
mentenos con, por 10 menos, doble proporcién molar de
lss mencionadas amidas, a temperaturas entre 1002 y

20, 2502C bajo exclusién cuidadosa de humedad, pudiendo
eveﬁtualmenxe emplearse disolventes inertes o un ex-
ceso de las amidas aplicadas pars diluir la prepare-
clén de reaccidn.

Al objeto de aislar los productos de reaccidn,

25. se mezclenlas preparaciones de reaccién preferiblemente
con sgua o con disolventes orgénicos en los cuales los
productos de partida son solubles, pero en los cuales
los productos finales son dif;cilmente solubles o in-
solubles. La purificacién de los productos en bruto

30, se efectla convenilentemente por recristalizacidn o
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sublimacidn,
Eg conocido el preparsr l-acllamino-adaman-

tanos de fdérmula

-NH~CO~alquilo

a partir de édamantano o de derivados apropledos
de ademanteno por reaccidn con Acido cianhidrico o
nitrilos bajo las condiciones de la reaccidn de
Ritter. Asi, segin H. Stetter y o. (Chem. Ber. 92
(1959), 1629 y 93 (1960), 226), R, Gerzon y 0.
(I. med, Chem. 6(1963,f60) v W.Haaf(ChemoBer.96/1963),
3359), & partir de 1-hidroxi-aﬁaméntano, 1-bromo-adg
manteno, l-cloro~adamentano o &cido adamentano-l-car-
box{lico y de acetonitrilo, se obtiene l-acetilemino-
adamantano.

Asimismo, segin W. Haaf (Angew, Chemie 73
(1961), 44 ¥y lococit.) a partir de adementano en pre-
sencia de ter-butanol y dcido cianhidrico o a partir
de dcido adamantano-l-carboxilico y de écido cianhi-
drico se puede obtener el 1~formilamino-ademantanc.

Adenés, es conocido que pueden prepararse
l-alquilacilamino~adamantenos a partir de l-bromo-
adgmanteno y de F-alquilcarboxilemidas. En este caso,
es necesario para la reaccidn, la adicidn de un mol

de sulfato de pleta (compérese: Patente australiana
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N® 42 208/65).

Ultimamente el l-smino-adamantano y sus de-

- rivados llegaron a ser Ilnteresantes, debido a sus

propiedades viricidas, particularmente debido a su
efecto contra virus de influenza. El nuevo procedi-
niento ofrece un acceso particularmente ventajoso

8 este grupo de sustancias y es més sencillo y més
econdmlco en comparacidén con los procedimientos co=-

nocidos de la literaturs.

Ejemplo 1 -

=IH=~CHO

Se callentan 32 g de l~bromo~gdamantano y
6% g de formamida & 1509C. Procede una reaceidn exotér-
mica, en cuyo desarrollo la temperatura sube hasta
1759C. Se egita todavia durante 30 minutos a 175%C,
se enfria y se hace entrar agua en el recipiente-de
reaccibn, precipiténdose el 1-formemido-adamantano
formado como producto en bruto. El rendimiento eg de
25 g. Después de la recristalizacién en nafta de la-
var, se obllenen cristales incoloros cuyo P.f, =

138~1398C, (Iite 138~139,52C).

gjemg;o>2 -
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Se celientan 10,% g de l-bromo-adementano
y 60 g de benzemida a 1459C. Procede una reaccibn
exotérmica, sublendo la temperatura a 1559C. Se ca-
liente todavia durante 5 horas a 165%C y éubsiguien~
temente ge hace hervir la mezcla de reaceién variag
veces con agua para eliminar la benzemida en exceso.
Queda un producto incoloro gue se recristaliza en
nafta de laver. Rendimiento: 10 g, P.F. = 147-1482C,
Anflisiss C,qH,, NO
calculado: C 79,96% H 8,29% N 5,49%
halledo ¢ C 79,82% H 8,66% N 5,19%

Ejemplo 3 -

~NH~S0,,-

Se calientan 21,5 g de l-bromo-adamantanc
y 4%3 de bencenosulfonamide durante dos horas y medis
a 1852C. Desgpués del enfriamiento, se lava 1a mase
fundida con lejla sbédica dijuida, disolviéndose la
bencenosulfonanide en exceso. Despuds de recoger por
suceibn, se recristaliza el residuo en ligroina. Se

obtienen cristales incoloros cuyo P.f. = 129-130¢C.
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Andlisiss 015H21N025
caloulado: N 4,81% S 10,98%
hallado: N 4,85% S 10,395%

Ejemplo 4 ~

-NH—COOCZH5

Se calientan 21,5 g de l~bromo-ademantano y
45 g'de carbamato etilico durente 8 horas a 1602C,
Despuds del enfriamlento, en la mezcla de reaccidn
ge introduce =gua, oristalizéndose un producto ine
coloro. Se 1o recoge por succibn, se 1o lava con
agua y se ‘lo recristaliza con un poco de metanol.
Rendimientos 16 g. P.f. = 88-892C,
Anf1isist Oy 5Hp NO, '
caloulado: C 69,92% H 9,48% N 6,27%
halledos- © 69,95% H 9,65% XN 6,49%

Ejemplo 5

Py -NH—CO-NH2

Se celientan 10 g de l~bromo-ademantano y
50 g de \rea durante 10 horas = 1802C, Se lava con
agua la masa fria, se separs por filtracidn el pro-
ducto insoluble, se lo lava con agua,‘se lo disuel~

ve en alcohol, se lo trata con carbdn activo y se lo
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vuelve a precipitar con agua. Se obtlenen cristeles

incoloros cuyo P.f. = 265~2T702C descomposicidn
(Tif. 268-2729C descomposicibn).
N O T A

Desorita suficientemente la naturaleza del
invento, ssl como la maners de reglizarlo en la préc-
tica, debe hacerseconstar que las disposiciones an-
teriormente indicadas son susceptibles de modifica-
ciones de detalle, en cuanto no alteren su principlo
fundemental. Tembién se hace constar que el invento
corresponde s una Solicitud de Patente presentada‘en
Alemania n® F 50 150 IVbh/120 de 8 de septiembre de
1.966 acogiéndose, por lo tanto, a los beneficios
que conceden los Convenios Internacionales en vigor,
giendo lo que constituye la esencia del referido in-
vento y por 10 que se solicita Patente de Invencién
20 afics en Espafins "PROCEDIMIENTO PARA LA PREPARACION
DE 1-ACTLAMINO-ADAMANTANOSY; caracterizéndose por 10
giguientes )

12 - Procedimiento para la prepa;aci6n de
1~zcilamino-adamantenos, sustituidos en el Atomo de
nitrégeno, por el resto de un 4cido carboxilico o
sulfénico, respectivamente por el resto de un deri-
vado de 4cido carbénico, caracterizado porgue se ha-
cen reaccionar 1-halédgeno-adamantanos con amldas pri-
mariss, a ‘temperaturas entre 1008 y 2502C,

2& - Procedimiento para>1a preparacidn de
1-acilamino-adamantenocs, tal y como gueda substanciel-
mente descrito en la presente Memoria.

Egsta Memoria consta de ocho hojas escri-
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tas a méquina por una sola cara.
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