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Vyndlez sa tyka 1—[2-izobutyltio—G—benzotiazolylamimometyl]5-feny1-1,2,3,4-tetrazolu

vzorca I
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a spOsobu jeho pripravy. Uvedend zlafenina
nebola doteraz v literatire popisand. Zlice-
nina je antihelminticky Gfinnd na Hetera-
kis spumosa. Podstata spdsobu pripravy 1-
-( 2-‘izobutyltio:-6»-benz-otiazolylaminﬁometyl ]-
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5-fenyl-1,2,3,4-tetrazolu spociva v tom, Ze
2-izobutyltio-6-aminobenzotiazol reaguje s
formaldehydom a 5-fenyl-1,2,3,4-tetrazo-
lom Mannichovou syntézou, podla reakinej
schémy:
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Syntéza sa uskutociiuje zmie$anim 2-izo-
butyltio-6-aminobenzotiazolu (E. Sidéové
a Z. Odlerova: Autorské osveddenie &islo
189 212 - 78} s 5-fenyl-1,2,3,4-tetrazolom (F.
PovaZanec, I. Kovaé a A Krutosikova Col-
lection Czech. Chem. Commun., 41, 1692,
1976) v prostredi alkoholu Ci a% C3 a na-
slednym pridanim fofmaldehydu za mie3a-
nia v rozmedzi wod laboratorne] teploty do

40 °C.

Predmet vynélezu ilustruje nasledujici
priklad:

11,5 g (0,05 mol] 2-izobutyltio-6-amino-
benzotlazolu sa zmieSa za laboratérnej tep-
loty so 7,5 g (0,05 mol) 5-fenyl-1,2,3,4-tetra-
zolu, Prileje sa 100 ml etanoclu (96%) a za
mieSania sa zmes zohreje na 35°C. Pri tej-
to teplote sa do roztoku priddva po &astiach
10 ml {0,10 mol) formaldehydu (30%]) ta-
kou rychlostou, aby sa teplota zmesi udr-
Ziavala v rozmedzi 35 aZ 40°C. Po 30 mint-
tach od pridania formaldehydu sa za ne-
preruSeného mieSania pridd do zmesi pri
0°C a¥ —10°C, 5 ml vody, dalej 20 m! ace-
ténu a prlpadne 100 ml petroléteru. Po 5
minitach mieSania pri teplote 35 aZ 40°C
sa zmes uloZi pri teplote —20° aZ —30°C
po dobu 24 hodin. Vykrystalizovany produkt
s& za chladu odsaje na Biichnerovom lievi-
ku, na ktorom sa premyje 20 ml petroléteru,
ochladeného na —20°C. Odsavanie sa pre-
rudi po 10 mintdtach od zohriatia Biichne-
rovho lievika s findlnou latkau na okolitd
teplotu. Po vysu3eni sa ziska 13,8 g latky I,
8o predstavuje 70% vytaZok oproti tedrii.

1-(2-izobutyltio-6-benzotiazolylaminome-
tyl)5-fenyl-1,2,3,4-tetrazol je  krystalickd
latka, svetlo3edej farby, rozpustnd v dime-
tylformamide alebo dimetylsulfoxide, neroz-
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pustné je vo vode. Topi sa pri teplo'té 137
aZ 139 °C.

Sumdarny vzorec: C19H20NsSz2.
Molekulova hmotnost: 396,54.

Elementirna analyza:

tedrie:
57,55 % C, 5,08 % H, 21,19 % N, 16,17 % S

zistené:
57,90 % C, 5,14 % H, 21,38 % N, 16,22 % S

Efektivnost  1-(2-izobutyltio-6-benzodia-
zolylaminometyl)5-fenyl-1,2,3,4-tetrazolu na
Heterakis spumosa:

Heterakis spumosa je modelovy helmint
adaptovany na mysi a potkanov. SliZi ako
model pre ¢revné nematddy. Je jednym zo
6 modelov, na ktorych sa testuji novosyn-
tetizované latky. Tento model je uZivany aj
vyrobcami antihelmintik ako st Hoechst A :
G. a Bayer A. G.

Biele my3i SPF kmeiia boli experimentél-
ne invadované 100 vajitkami Heterakis spu-
mosa. 42. deil po experimentélnej invéazii
boli my3i lie¢ené latkou podla vynélezu,
per os v davke 150 mg/kg po dobu 3 dni.
50. deii p. i. boli zvieratd usmrtené a bola
urobend helmintologickd pitva lie€enych
zvierat a kontrolnych zvierat. V3etky 4 lie-
tené zvierata boli negativhe na Heterakis
spumosa, kym kontroln4 skupina bola silne
invadovana.

Latka podla vynédlezu vyk4zala na Hete-
rakis spumosa 100% efektivnost v I. sérii
pokusov.
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PREDMET VYNALEZU

1. Antihelminticky 6&inng 1-(2-izobutyltio-6- benzotxazolylammometyl]5 -fenyl-

-1,2,3,4-tetrazol vzorca I
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2. Spdsob pripravy latky podla bodu 1
vzorca I, vyznadeny tym, Ze reaguje 2-izo-
butyltio-6-aminobenzotiazol s 5-fenyl-
-1,2,3,4-tetrazolom a formaldehydom v pro-
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stredf alkoholu Ci1 aZ C3, do ktorého sa pri-
dé pri 0°C aZ —10°C voda a acetébn a po
zohriati na 35° aZ 40°C sa zmes ochladi na
—20° aZ —30°C.
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