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Substituované anilidy kyseliny 3-benzyl-
-5-halogensalicylové obecného vzorce I
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kde X je atom chloru, R! a R3 je atom vo-
diku a R? je atom bromu, nebo X je atom
bromu, R!, R? a R? je atom chloru. Zpisob
jejich vyroby spofivd v reakci kyseliny 3-
-benzyl-5-chlorsalicylové s 4-bromanilinem,
nebo v reakci kyseliny 3-benzyl-5-bromsali-
cylové s 2,4,6-trichloranilinem v xylenu za
pritomnosti fosfortrichloridu za zvySené
teploty.

Tyto nové, dosud nepopsané, latky vyka-
zuji anthelmintickou uéinnost proti modelo-
vému helmintu Aspiculuris tetraptera.
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Vyndlez se tykad substituovanych anilidﬁ
kyseliny 3-benzyl-5-halqgkns&licylové dbec-
ného vzorce I ‘
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kde X je atom chloru, R! a R3 je atom vo-
diku a R? je atom bromu, nebo X je atom
bromu, R%, R? a R% je atom chloru.

Tyto nové dosud nepopsané sloufeniny
vykazuji pouZitelnou anthelmintickou ufin-
nost, zejména proti modelovému helmintu
Aspiculuris tetraptera.

Slouceniny obecného vzorce I lze podle
vyndlezu pripravit reakci o sob& zndmé ky-
seliny 3-benzyl-5-chlorsalicylové [Cs. AO ¢.
177 663) s 4-bromanilinem, nebo reakci o
sobg znamé kyseliny 3-benzyl-5-bromsalicy-
lové (Cs. AO &. 177 663} s 2,4,6-trichlorani-
linem, v pritomnosti fosfortrichloridu v pro-
stfedi inertniho rozpoustédla za zvySené
teploty, vyhodn& s 0,35 moldrnim mnoZ-
stvim fosfortrichloridu v xylenu pf¥i teploté
130 aZ 140 °C.

Hodnoceni anthelmintické 1cinnosti proti
modelovému helmintu Aspiculuris tetrapte-
ra

Zkou8ky byly provedeny na mySich sam-
cich kmene SPF/Velaz s hmotnosti 18 aZ 20
gramt ve skupindch po 3 kusech. MySi by-
ly invadovany zplsobem per os ddvkou 80
aZz 100 vajicek/myS modelového helmintu
Aspiculuris tetraptera a po ukonfeni vyvi-
nu parazita do pohlavni zralosti byly apli-
kovany latky obecného vzorce 1. Latky byly
aplikovdny per os duodendlni sondou v
Dorfmanovg &inidle v davce 150 mg/kg a
75 mg/kg po dobu 3 dni. Po 7 dnech od prvé
aplikace byl makroskopicky u dekapitova-
nych mySsi zjistén pocet Cervil ve stfevé v
porovndni s kontrolni skupinou neléfenych
zvifat a vypoftem podle Stewarda stanove-
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na anthelmintickd téinnost.
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U 4-bromanilidu kyseliny 3-benzyl-5-
-chlorsalicylové byla zjisténa 96% Géinnost,
u 2,4,6-trichloranilidu kyseliny 3-benzyl-5-
-bromsalicylové 85% u&innost proti helmin-
tu Aspiculuris tetraptera.

Zptuisob pripravy latek uvedenych ve vy-
ndlezu je jednoduchy a poskytuje Zadané
produkty v uspokojivych vyt&Zcich. BliZsi
podrobnosti vyplyvaji z néasledujicich pFi-
kladd provedeni. Uvedené piiklady vyndlez
pouze ilustruji, nikoliv omezuji.

Priklad 1

4-Bromanilid kyseliny
3-benzyl-5-chlorsalicylové

Smés 8,68 g kyseliny 3-benzyl-5-chlorsa-
licylové (33 mmol) a 5,7 g 4-bromanilinu
{33 mmol) a 70 m!l xylenu byla zahfdta k
varu a k vroucimu roztoku bylo pFikapéno
1,58 fosfortrichloridu (11,5 mmol] Reakd-
ni smés byla zahFivdna pifi teploté 130 aZ
140 °C po dobu 4 h pod zpétnym chladitem
a pak po ochlazeni byla vytfepana 5% vod-
nym roztokem hydrogenuhli¢itanu sodného.
Organickéd vrstva byla destilaci za tlaku 1,3
kPa zbavena rozpoustédla a odparek pfFe-
krystalovdn ze smési chloroformu s petrol-
etherem. Bylo ziskano 12,68 g (92,5%) lat-
ky o t. t. 135 °C.

Pr¥iklad 2

2,4,6-Trichloranilid kyseliny
3-benzyl-5-bromsalicylové

Smés 10,13 g kyseliny 3-benzyl-5-brom-
salicylové (33 mmol} a 6,49 g 2,4,6-trichlor-
anilinu (33 mmol) a 70 ml xylenu byla za-
h¥ata k varu a k vroucimu roztoku bylo p¥i-
kapano 1,58 gramu fosfortrichloridu (11,5
mmol). Reakéni smés byla zahfivdna pf¥i
teploté 130 aZ 140 °C po dobu 6 h pod zpét-
nym chladiem. Pak je§t& za horka oddé8le-
na slitfm od nerozpusténého anorganicke-
hio zbytku. Latka vykrystalovanad po ochla-
zeni byla po odsdti promyta xylenem, 5%
vodnym roztokem hydrogenuhli¢itanu sod-
ného a vodou. Krystalizaci z chloroformu
bylo ziskdno 14,25 g (89%) latky o t. t.
207 °C.
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Substituované anilidy Kkyseliny 3-benzyl-5-halogensalicylové obecného vzorce I
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kde X je atom chloru, R! a R3 je atom vodiku a R? je atom bromu, nebo X je atom bro-
mu, R!, R? a R3 je atom chloru.
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