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(54)  substituované a/z-nartotiazoljl/-tetrahydro-l,s.s-t.iaaiazin-a-udny

Priprava substituovanych 3/2-naftotia-
zolyl/-tetrahydro-1,3,5-tiadiazin~-2-tio-.
nov, Vyné{ez spadd do odboru organickej
syntézy. Ulelom vynélezu je spdsodb pripra-
vy zlitenin obecného vzorca I
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kde X znamené tolyl-, fenyl-, propyl- ale-
bo naftylskupinu. Reakcia sa uskutodéiiuje
pri teplote miestnosti v prostredi dime-
tylformamidu medzi 2-naftotiazolylditio-
karbamitom sodnym vzorca II

S - C - NH - CSSNa

,ﬂ (11),

rormaldehydoh a aminom obecného vzorca
X-NH,, kde X mé vy$Sie uveden§y vyznam.

Pripravené zlideniny moino pouzit ako
i&inné antibakteriélqe pripravky, alebo
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v zmesiach s infmi znémymi l4tkami, ako
antibakteridlne komponenty.
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Predmetom vyndlezu st substituoiané 3/2~na£totiazolyl/-tetrahydro-l,3,5-tiadiazin-
-2-tiény. Antibakteri&lna Glinnost tiadiazin-2-tidnov nie Je znéma. Znéma je priprava nie-
ktorjch zlilenin tohto typu /Aiuley A.D., J.Chem.S oc. 1944, i47; Kristian P., Bernét.J..
Collec.czechoslov.chem;Commnn. 34, 2952 /1962/;vra1ukdar P.B., J.Ind;chem.aoc. 44, 17
/1967/; Zeitschr,chem. /1974/ 270.

Teraz bolo zistené, %e doteraz neznéme zlileniny obecného vzorca I

cs
S-c-N" \s

] I |
’f cua\N __cH (1},
I

X
kde X znamend fenyl, propyl, naftyl, tolyl, javia antibakteriéinu Gginnost.

Sidasne bol zisteny spdsob pripravy uvedenych tetrahydro-1,3,5-tiadiazin-2-tiénov
reakciou 2-naftotiazolylditiokarbamdtu sodného vzorca II

S - C ~ NH - CSS Na

o’

s formaldehydom a aminom obecného vzorca X-NH,, kde X mé vyS8ie uvedeny v§znam. Uvedens

reakcia sa uskutolfiuje v prostred{ dimetylformamidu pri teplote miestnosti.

UZinné létky podIa vyndlezu moZno pouiit v zmesiach s inymi znémymi Gdinngmi létka-

mi.

Nasledujice priklady bliZdie osvetIuji, ale nijako neobmedzujé pripravu a vlastnos-

ti zluéenin podla vynélezu.

- Priklad 1
3[?-naftotiazoly1-5/4-toly1/j-tetrahydro-l,3,5-ttadiazin-2-t16ﬁ.

K 0,05 mélu 2-naftotiazolylditiokarbamédtu sodného v 25 ml dimetylformamidu sa pridé
0,1 mélu formaldehydu. Po 10 minitovom mieSani sa pridd 0,05 mélu 4-toluidinu v 5 ml eta-
nolu a okysel{ kyselinou octovou do néutr&lnej reakcie. Reakénd zmes sa nechd stét pri te-
plote miestnosti 5 hodin. 21té& kryStalick4 latka sa odsaje, premy je Iadovou vodou. Potom
sa rozpusti v dimetylformamide, pridé sa aktivnevuhlie, prefiltruje a vyleje do adu. Zis-
kany reakiny produkt je 2ltej farby s t.t. 214 a% 216 °C.

Sumérny vzorec: 021H175353 m.h. 421,36
Analjyza: Vyp. $C : 61,91 . Zist.: $C : 61,80
%H : 4,17 $H: 4,42
%N : 10,38 -~ %N : 10,62

%S : 23,58 %S : 22,87
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Priklad 2
3/2-nqtt6tiazolyl/-s-tenyl-tetrabydro-1.3.5-tiadiazin-2-t16n

Postup pripravy je ohdobny = brikladom 1. Reakiny produkt je ¢ervenoZiltej farby,
s t.t. 203 az 205 °C.

Sumérny vzorec: CyoH,sNqSq m.h, 407,26

Anal$za: Vyp.: ¥ C : 61,08 Zist,: % C : 61,31
%H: 3,81 ' %H: 3,85
%N : 10,68 %N : 10,30
%S : 24,42 %S : 24,11
Priklad 3

3/2-nartotiazoly1/-5-propyl-tetrahydr041.3.5-t1adiaz£n-2-t1dn

Postup pripravy je rovnaky s prikladom Vl. Reakény produkt je svetloiltej farby
s t.t. 244 az 246 °C.

Sumérny vzorec: CL1H11N383' m.h. 350,16
Analgza: Vyp.: % C : 56,82 Zist.: % C : 56,43
$H: 4,73 _ %H: 4,45
%N : 11,69 %N : 11,15
%S : 26,74 ) %S : 25,97
Priklad. 4

3/2-naftotiazolyl/-5-nafty1-tetrahydro-l;3,5-t1ad1azin-2rt16n»

Postup pripravy je rovnaky s prikladom 1. Reak&n§ produkt je Zltej farby s t.t. 222

az 223 °C.
Sumérny vzorec: 024H11N383 . m.h, 429,34
Analyza: Vyp.: %C: 65,01 v Zist.: % C : M.Q?
%$H: 3,83 %H: 3,78
$N: 9,48 : o %N : 9,84

%S : 21,87 ' %S : 21,04
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Antimykobakteridlna Gdinnost zli&enin podra vynélezu

z16t. MIK
podIa M. tuber.
prikladu HyqR M.avium . M.fortuitum M.bovis
1 25 50 50 25
2 100 100 50 50
3 25 o 50 50 10
4 50 100 100 50

MIK - minimélna inhibi&né koncentrécia v _ug/ml

Antibakteridlna iitinnost bola sledované v tekutej Sulovej pdde zriedovacim testom.
Ako rozpistadlo bol pouZity dimetylsulfoxid. V§slednd komcentrécia latok v pdde bola 1,
5, 10, 25, 50, loolug/nl. V§znamny je takt, %e syntetizované litky si G¢inné tak na typic-
ké, ako aj na atypické mykobaktérie.

U¢inné latky podla vynédlezu moZno pouifvat v podobe roztokov v orgamickjch rozpiastad-
1léch,

PREDMET VYNALEZU

1. Substituované 3/2-naftotiazolyl/-tetrahydro-1,3,5-tiadiazin-2-tiény obecného vzorca I

cs
S-C- N/ g
’ tg clm (l:H (1)
. 1),
CO 2\N/ :
|
X

kde X znamend tolyl-, fenyl-, propyl- alsbo naftylskupinu.

2. Spdsob pripravy substituovanych 3/2-naftotiazolyl/-tetrahydro-1,3,5-tiadiazin-2~tiénov
poda bodu 1 obecného vzorca I, kde X md vyS$Sie uvedeny vyznam, vyznafujhici sa tym, Ze

sa neché reagovat 2-naftotiazolylditiokarbamdt sodn§y wzorca II
S = C - NH - CSSNa

ﬂ (11)

s formaldehydom a aminom obecného vzorca III
X - NH, - (r1r),

kde X mé vy3Sie uvedeny vyznam, pri teplote miestnosti v prostredi dimetylformamidu.

Severografia, n. p., zévod 7. Most



	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS

