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Vyndlezom si 3-piperidinometylén~-6-X-
~2-benzotiazolindny obecného vzorca I
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kde X znamend vodik, brom alebo nitrosku-
pinu, ktoré sa ziskdvaji reakciou medzi
6~X-§-benzotiazolin6nom obecného vzorca II
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kde X znamend vodfk, brom alebo nitrosku-
pinu, s formaldehydom obecného vzorea III

CH, = 0 (11I1)

a piperidinom obecného vzorca IV
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Pripravené zli¥eniny sui antifungdlne 1i&inné
latky. -
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Predmetom vynédlezu si 3—piperidinometylén-6-x-z-ben;otinzolinony a spdsob ich pripra-
vy. V literatdre doteraz neboll popisané ldtky, ktoré ovplyviuji rosmnofovenie kvasinko-
vého mikroorgenismu Candide albicens CCY 29-3-91.

Terag sme zistili, %e nové 3-p1per1dinometylén—6-x-2-benzotiazi16ny obecného vzorca I
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kde X znanenévvodik, brém alebo nitroskupinu, Javia protikvasinkovity d¥inok.

(1)

Tieto zldleniny sa pripravujd sp8sobon, ktor§ spo&iva v reakecii 6-X-2-benzotiagolonu
s formaldehydom a piperidinom. Reakcie sa uskutodnujd v prostred{ etsnolu pri 70 ai 76 %
za dobu 3 a% 4 hodin.

O¥inok létky podla vynélesu mo¥no vyuiit v gmesiach s inymi znémymi d¥innymi létkemi.

Nasiedujﬂce priklady blikdie osvetIujy, ele nijako neobmedgujd pripravu a vlastnosti
zld&enin podTra vyndlesgu. :

Priklad 1
3-piperidinometylén-z-benzotia:olinén

kK17,5 g (0,05 molu) 2-benzqtiaaolénu se prileje 25 ml etanolu, potom sa prisype 2 g P
(0,005 molu) pareformaldehydu a nakoniec 4,é g (0,05 mélu) piperidinu. Ziskeny ¥iry roztok
sa pod spatnym chledi¥om na vodnom kdpeli gzohrieve do varu 3 af 4 hodiny. Po ochladeni
reak¥nd zmes sa vyleje do Yadovej vody. VyliZend biela létke po odsati sa kryitaliszuje
‘2 bengénu. Vo vytetku T8 ¥-nom sa ziska pripravovend zldZenina o teplote topenia 78 ai
79 °c. )

S
Sum, vzorec: C13H16N230 M.h., 248,32

Analyza:

Vypt 62,88 $C, 6,49%H, 11,28%N, 12,9185,
sist: 62,74 %C, 6,46 %K, 11,20 %N, 12,87 % S.

Priklad 2
3-piperidinométylén—G-brom-2-bonzotiazolinén

K 11,5 g (0,05 mélu) 6-brom-2-benzotiagoldnu sa prileje 25 ml etanolu, potom prisype
2 g (0,055 mélu) paraformaldehydu a 4,2 g (0,05 mélu) piperidinu. Reak¥né zmes sa sohrieva
3 a% 4 hodiny do varu. Po ochladent z reak&ného prostredia sa vylddi biela krytelickd ldtka,
ktoré bola prekrystalizované z acetonu, vo vyteiku 8 % o teplote topenia 132 af 134 %. .’

Sum. vzorec: C|3H15NZSOBr M.h. 327,21

Analyza:
Vyp.: 47,41 %C, 4,59 %H,- 8,50 ¥ N, 9,73 %S,
zist.: 47,39 %C, 4,46 3H, 8,45 %N, 9,65 %S.
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Pr{klad 3
3-piperidinometylén~6-nitro-2-benzotiazolindn

K 9,5 g (0,05 mélu) 6-nitro-2-benzotiazolonu sa prileje 25 ml etanolu, potom sa
prisype 2 g (0,055 molu) parsformaldehydu. Reaknd zmes sa zohrieva 3 a¥ 4 hodiny do varu.
Vyldlené Z21té kryStdliky kry3taslizujd zo zmesi benzén-petroléter v pomere 3:1. Vo vytadku
72 % sa ziska pripravovand zliZenina o teplote topenia 129 a% 131 °C,

)
Sum., vzorec: C13H‘5N3SO3 M.h. 293,32

Analyza:

Vyp.t 53,33 %C, 5,15 %H, 14,32% N, 10,93 %S,
zist.: 53,26 $C, 4,96 ¥ H, 14,28 %N, 10,86 % S.

Antifungdlna d&innost syntetizovenych zlu&enin podla vyndlezu

Candida albicans
AL LN
podla EDgq EDy 49
prikl. mol.1”! mol.1”!
1 50 x 1072 10 x 1074
2 63x10°® 13 x1070
3 33 x 107 23 x 1074
Kontrola
2-merkaptobenztiazol 15 x 1072 75 x 1072

Hodnoty ED50 a EDIOO si koncentrdcie ldtky, ktoré inhibujd 50 a 100 % rozmnoZovanie
kvasinkovitého mikroorganigmu Candida albicans CCY 29-3-91 v tekutej kultivenej pdde
Vita ne 5.den statickej kultivdcie pro 28 °C.

PREDMET VYINALEZU"
1. 3-piperidinometylén-6-X-2-benzotiazolinon obecného vzorca I
|'\|/ ()
CH2— ’
kde X gnamend vodik, brom alebo nitroskupinu.

2, Spb8sob pripravy 3-piperidinometylén-6-X-2-benzotiazolinonu obecného vzorca I, kde
X mé vy3sie uvedeny vyznem, podYa bodu 1. vyzna¥ny tym, %e sa nechd reagovat 6-X-2-

-bengotiazoldn obecného vzorca II
X S
\@:N A0 (11)

kde X znemend vodik, brom slebo nitroskupinu,
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s formaldehydom vgorca III

CH

"
(=)

(11I)

a piperidinom vsorca IV

HQ ) _ (IV)

v prostred{ etanolu.
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