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(64) Estery kyseliny 5-(4-pentyloxyfenyl)-1H-pyrazol-3-karboxylové

ReZeni se tykd esterld kyseliny
5-(4-pentyloxyfenyl)-1H-pyrazol-3-karboxy-
lové obecného vzorce I

HM (1)
CgHy10 amacs

kde R je methyl nebo ethylskupina. Tyto
nové dosud nepopsané latky vykazuji
anthelmintickou u&innost proti modelové-
mu helmintu Hymenolepis nana a Heterakis
spumosa.
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Vyndlez se tykd esterll kyseliny 5-(4-pentyloxyfenyl)-1H-pyrazol-3~karboxylové

obecného vzorce I
HN—N

\
50 Sani oy

kde R je methyl nebo ethylskupina.

Tyto nové dosud nepopsané latky vykazuji{ pouZitelnou anthelmintickou G&innost, zejména
proti modelovému helmintu Hymenolepis nana a Heterakis spumosa.

Slou¥eniny obecného vzorce I lze podle vynédlezu p¥ipravit reakcf o sob& zndmého methyl
nebo ethyl esteru kyseliny 2,4-dioxo-4-{4-pentyloxyfenyl)butanové s hydrazinhydrdtem p¥i
teplot& 20 a3 50 °c.

Hodnoceni anthelmintické d&innosti proti modelovému helmintu Hymenolepis nana:

Testy byly provedeny na my%fch samcich kmene H s hmotnostf 10 a% 13 g ve skupinéch

, po 6 kusech. bvé ze*t¥{ kontrolnfich skupin byly invadované, nelé&ené, t¥etf invadované,

lé%en& standardnim p¥ipravkem - piperazinovou soli niclosamidu - vi&i n&muZ byla d&innost
l4tek porovnévéna.

Invase byla provdd&na sondou perordln& vidy 500 zralymi vajiZky Hymenolepis nana
v objemu 0,25 ml/my%. Sloudeniny obecného vzorce I byly aplikovény 13 a 14 den po invasi
perorédln& sondou v davce 150 mg.kg—1 #ivé hmotngsti (Z.hm.) jako homogendt v Dorfmanové
X 1

&inidle. Standard byl aplikovdn rovn&% 13 a 14 den po invasi v ddvce 150 mg.kg =~ %.hm.
My3i byly zabity 3 den po aplikaci a po zji¥t&ni celkového poltu tasemnic se skolexy p¥i
Uplné helmintologické pitvé tenkého st¥eva my3{ byla vypoltem metodou nep¥imé aktivity
dle Stewarda stanovena v prdm&ru anthelmintickd d&innost 66 % pro létku obecného vzorce I

dle p¥ikladu provedenf 1 a 86 % pro latku dle p¥ikladu proveden{i 2.
Hodnoceni anthelmintické d&innosti proti modelovému helmintu Heterakis spumosa:

Testy byly provedeny na my3fch samcich kmene SPF/Velaz ve skupindch po 3 kusech,
invadovangch zralymi vajf&ky Heterakis spumosa perordlnf{ sondou. Po 44 dnech po invasi
byly aplikovény 1l4tky vzorce I t¥ikrdt ve 24 hodinovych intervalech v ddvkdch 150 mg.kg“1
Z.hm, 52 den po invasi byly my%i zabity a po zjist&n{ celkového poltu &Cervd pfi Gplné
helmintologické pitvé tenkého a tlustého stfeva byla vypodtem metodou nepEfimé aktivity
dle Stewarda stanovena v prim&ru 100% anthelmintickd G&innost pro latku obecného vzorce I
dle p¥ikladu proveden{ 1. ’

Zpisob p¥ipravy litek podle vyndlezu je jednoduchy a poskytuje Z4dané produkty
v uspokojivych vyt&Zcich. Bli%¥f podrobnosti vyplyvajf z ndsledujfcich p¥fkladd provedeni.
Uvedené pffklady vyndlez pouze ilustrujf, nikoliv omezuji.

P¥{klad 1
Methylester kyseliny 5-(4-pentyloxyfenyl)-1H-pyrazol-3-karboxylové

K roztoku 32,16 g (0,11 mol) methylesteru kyseliny 2,4-dioxo-4-(4-pentyloxyfenyl)-
butanové v 80 ml methanolu p¥i teplot& 45 aZ 50 °c p¥iddno 5,6 g (0,11 mol) hydrazinhydrétu.
Po 1 h mich4n{ reak&n{ sm&s ochlazena na 10 °C a vylou¥eny produkt odsédt. Ziskdno 28,6 g
(90 %) létky, kterd po krystalisaci z 75% methanolu tdla pfi 147,8 a% 148,7 °c a m&la slo¥ent
C16H20N203 a hmotnostni spektrum m/z: 288 .
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P¥f{klad 2

Ethylester kyseliny 5-(4-pentyloxyfenyl)-1H-pyrazol-3-karboxylové

K roztoku 6,13 g {20 mmol) ethylesteru kyseliny 2,4-dioxo-4-(4-pentyloxyfenyl)butanové
v 20 ml ethanolu bylo p¥i teploté& 20 aZ 35 °¢ p¥idéno 1,1 g (20 mmol) hydrazinhydrétu.
Po 1 h michdn{ p¥i 20 %¢ byla reakini sm&s ochlazena na 10 °C a vylou&eny produkt odsét.
Zisk&no 5,2 g (86 %) latky, kterd po krystalisaci z 70% ethanolu t&la p¥i 120,6 aZ 121,6 ¢
a méla sloZent C17H22N203 a hmotnostn{ spektrum m/z: 302 (M+).

PREDMET VYNALEZU

Estery kyseliny 5-(4-pentyloxyfenyl)-1H-pyrazol-3-karboxylové obecného vzorce I
HN—N
CgHiO0 \—COOR )

kde R je methyl nebo etylskupina.
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