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Anilid kyseliny 3-benzylsalicylové vzor-
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Zplisob jeho ptipravy spodivd v reakci
kyseliny 3-benzylsalicylové s anilinem v
xylenu za pritomnosti fosfortrichloridu za
zZvy3ené teploty.

Tato nova, dosud nepopsand latka vyka-
zuje anthelmintickou u¢innost proti modelo-
vému helmintu Aspiculuris tetraptera.

CHZ

Wl $ie

242023




242023

Vynaélez se tyka anilidu kyseliny 3-benzyl-
salicylové vzorce I

OH

Tato novd, dosud nepopsand, sloufenina
vykazuje pouZitelnou anthelmintickou u&in-
nost, zejména proti modelovému helmintu
Aspiculuris tetraptera.

Sloudeninu vzorce I lze podle vynélezu
pripravit reakci 0o sob& znamé kyseliny 3-
-benzylsalicylové (US pat. &. 2042 343) s
anilinem v pFitomnosti fosfortrichloridu v
prostiedi inertniho rozpoustédla za zvySe-
né teploty, vyhodné s 0,35 molarnim mnoz-
stvim fosfortrichloridu v xylenu pfi teploté
130 aZ 140 °C.

Hodnoceni anthelmintické tuéinnosti proti
modelovému helmintu Aspiculuris tetrapte-
ra

Pokusy byly provedeny na mySich sam-
cich kmene SPF/Velaz s hmotnosti 18 aZ 20
gram@ ve skupindch po 3 kusech. Mysi by-

4

ly invadovany zptGsobem per os davkou 80
aZ 100 vajitek/my3 modelového helmintu
Aspiculuris tetraptera a po ukoneni vyvi-
nu parazita do pohlavni zralosti byla apli-
kovadna zkouSena latka vzorce I. L4tka by-
la aplikovdna per os duodendlni sondou v
Dorfmanovg &inidle v ddvce 150 mg/kg a
75 mg/kg po dobu 3 dni. Po 7 dnech od prvé
aplikace byl makroskopicky u dekapitova-
nych mysi zjiStovan podet Cervli ve stfevé
v porovnidni s kontrolni skupinou neléce-
nych zvifat a vypoftem podle Stewarda sta-
novena v priméru 93,3 % anthelminticka
u€innost hodnocené latky vzorce I.

Zplsob piipravy latky vzorce I je jedno-
duchy, bliZSi podrobnosti vyplyvaji z nésle-
dujiciho prikladu provedeni. Uvedeny pf¥i-
klad vyndlez pouze ilustruje, nikoli o-
mezuje:

Smés 7,53 g kyseliny 3-benzylsalicylové
(33 mmol) a 3,07 g anilinu (33 mmol) a 70
mililitrG xylenu byla zahfdta k varu a k
vroucimu roztoku prikapano 1,58 g fosfor-
trichloridu (11,5 mmol). Reakéni smés byla
zahfivana pri teploté 130 aZ 140°C po dobu
4 h pod zpétnym chladifem a po ochlazeni
vytfepdna 5% vodnym roztokem hydrogen-
uhli¢itanu sodného. Organickd vrstva byla
destilaci za tlaku 1,5 kPa zbavena rozpous-
tédla a odparek pfrekrystalovdn ze smési
chloroformu s hexanem. Bylo ziskdno 9,1 g
(91%) anilidu kyseliny 3-benzylsalicylové
ot.t. 77 °C. .
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