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Bol pripraveny doteraz neznémy 2-/
/2,6-dimetylanilinokarboxymetyltio/ben-
zotiazol. Syntéza uvedenej zlddeniny sa
uskuto&nuje reakeciou draselnej soli 2~
-merkaptobenzotiazolu s N-chloracetyl-
-2,6-dimetylanilinom v zmesi vody, di-
metyl-sulfoxidu a etanolu za varu.
Zldcenina je antihelminticky G&inné
proti modelovému helmintu Nippostron-
gylus brasiliensis.
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Predmetom vyndlezu je 2~/2,6-dimetylanilInokarboxymetyltio/benzotiazol.

Doteraz boli zndme antihelminticky G¥inné zldG&eniny na béaze 2,6-dialkylanilinov
(Sidoové4, E., Dan&k, J. a Kone&ny, V., CS 271 750 a CS 271 297) aj na béze benzotiazo-
lu (Sidoové, E. a Dan&k, J., CS 271 547).

Teraz sme zistili, ¥e doteraz neznsma zld&enina vzorca
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Je antihelminticky d&inn4d proti pomerne G&inné proti pomerne odolnému helmintu Nippo-

strongylus brasiliensis.

Sdtasne bol zisteny spdsob pripravy uvedenej zld¥eniny reakciou 2-merkaptobenzo-
tiazolu (inym nézvom 2-benzétiazolint16nu) awN-cﬁléracetyl—z,6-dimety1anilinu, ktory
sa vyznatuje tym, Ze draselnd sol 2-merkaptobenzotiazolu sa nechs reagovat s N-chldr-

acetyl-2,6~dimetylanilinom v zmesi vody, dimetylsulfoxidu a etanolu za varu.

Nasledujice priklady bli¥¥ie osvetlujg, ale nijako neobmedzuj¢ pripravu a vlast-
nosti zld&eniny podia vynélezu.

Priklad 1
Priprava 2—/2,6-dimetylanilinokarboxymetyltin/benzotiazolu

Z—Merképtobenzotiazol (5,0 g, 0,03 mol) bol rozpusteny v roztoku hydroxidu dra-
selného (2,0 g, 0,03 mol) v zmesi vody (10 cmz), dimetylsulfoxidu (25 sz) a etanolu
(250 cm3) za tepla. K roztoku sa pridal N-chléracetyl—z,6-dimetylanilin (5,9 g, 0,03
mol), reak&énd zmes sa zahriala do varu a odfarbila aktfvnym uhlfm. Po ochladenf fil-
trétu na 5 °C sa zfskal 2-/2,6-dimetylanilinkarboxymetyltio/benzotiazol s t.t. 178 a¥
178,5 °C v mnozstve 8,2 g (83,3 %), ktory nevyfadoval dal&ie #istenie.

M.h. = 328,46

Pre C,. H, _N,0S
16 2
vypoélijtanéz%: C 62,16 H 4,91 N 8,53 S 19,52

zistené %z 62,01 4,83 8546 19,20

Priklad 2

Antihelmintickd Ginnost zldeniny podia vynélezu prcti modelovému helmintu Nip-

_postrongylus brasiliensis

Antihelmintick4 ¢&innost bola ‘stanovens na kryséch-samcoch veku 4 a%¥ § tyZdnov
‘a véhy 120 a¥ 140 g. Pokusnd skupinu tvorilo vidy 6 krys. 2 skupiny boli kontrolné,
invadované, nelie&ené, jedna skupina liefend Standardnym preparédtom levamisol a dai-
Sej skupine bola aplikovan&d zldZenina podia vyndlezu. Invézia sa vykondvala éersﬁvimi
larvami Nippoétrongylus brasiliensis III. inv4zneho Stddia v podte 500 lariev na jed--

" nu krysu. Prvé aplikécia sa vykonala v.3. den po invdzii (4. den pokusu), druhd apli-
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kécia v 6. den po invézii. Velkest dévky bola 2 kr&t a 150 mg kg_l Zivej hmoty. Apli-
kdcia bola vykonanéd bez predchddzajicej hladovky. Létky boli suspendované v Dorfmano-
vom 8inidle a aplikované podla hmotnosti v objeme 0,65 a% 12 cmj. Krysém v kontrolnych
neliedenych skupindch bolo zhodnym sposobom aplikované per os samotné Dorfmanovo &inid-
lo. Korpologické vySetrenie trusu bolo vykonané v 6. den po invéazii (7. den/pokusu)
pred druhou aplikéciou testovanej léatky, alebo Dorfmanovho €inidla u kontrolnych sku-
pin. Pokus bol ukon&eny hladovkou na 7. den po invdzii a zabitim krys na 8. den po in-
vdzii (9. den pokusu). U&innost bola vyhodnotend vykonénim helmintuLogickej pitvy pr-
vych dvoch tretin tenkého &reva. U%innost bola vyjddrend v percentdch metodou nepria-

mej aktivity podla Stewarda.

Zld&enina podla vynédlezu prejavila G&innost, ktors zodpovedd 54,4 % G¥innosti
Standardu (levamisol).

Vyznamny je fakt, %e doteraz neznéma zld¥enina novej &truktdry prejavila G&innost
proti modelovému helmintu Nippostrongylus brasiliensis, ktord predstavuje 54,4 % G&in-
nosti 8tandardného prepardtu levamisol (u uvedeného modelového helmintu sa povafuje za
pozoruhodnd G&innost nad 20 % ). .-

ZlGeenina podia vyndlezu mo¥no pouzivat .ako G&innG zlo¥ku antlhelmlntlckych pri-
pravkov, alebo ako medziprodukt pre daizie syntézy.

PATENTOVE NAROKY

. 2-/2,6-Dimetylanilinokarboxymetyltio/benzotiazol vzorca
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2. Sposob pripravy zldZeniny podia bodu 1, vyznateny tym, Ze sa neché reaqgoval drasel-
né sol 2-merkaptobenzotiazolu s N-chlbracetyl—z,6-dimetylanilinom v zmesi vody, di-
metylsulfoxidu a gtanolu za varu.
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