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. 6-/Bicyklo/2.2.1/hept-5-en-2, 3—dika:boximido/—

-3-hydroxymetyl-2-benzotiazolintion

- Bol pripraveny doteraz neznamy 6~/bicyklo -
/2.2.1/hept—5—en-2,3—dikagboximido/—B—hydro—
xymetyl-2-benzotiazolintion. Syntéza uvede-
nej zluteniny sa uskutoéiiuje reakciou 6-/bi-

cyklo/2.2.1/hept-5-en-2,3-dikarbo ximido/-2-
-benzotiazolintionu s formaldehydom v orga-

CO,

nickom rozptgtadle za varu. Zldcéenina Je an-

tibakteridlng G&innd proti anaerobnym sporu-
. lujtcim baktéridm rodu Clostridium a zdrovefi

~CO

je reaktivnym medziproduktom pre syntézu z1la-
genin s predpokladanou biologickou aktivitou.
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Predmetom vyndlezu je 6-/bicyklo/2.2.17hept-5-en-2,3-dikarboximido/~-3-hydroxymetyl-2-
_-benzotiazolintidn. ‘

Doteraz bol znéamy 6—cinnamylidénamino—2—benzotiazolintién, ktory prejavil d¢innost pro-
ti anaerobnym sporulujicim baktéridm rodu Clostridium.

Teraz sme zistili, Ze doteraz nezndma zlidenina vzorca

€0,
s
i
co’/ \\c=s
g
N

CH20H

je antibakteridlne G&innd proti anaerobnym sporulujdcim baktéridm rodu Clostridium.

Si¢asne bol zisteny spdsob pripravy uvedenej zld&eniny reakciou 6-/bicyklo/2.2.17hept-

-5-gn-2,3-dikarboximide/-2-benzotiazolintidnu (Siddov4, E., Cs. autorského osvedienia &.
195150 /1979/.) s formaldehydom v etanole zahriatim do varu.

Nasledujice priklady bliZ8ie osvetYujd, ale nijako necobmedzujd pripravu a vlastnosti
zlGEeniny podla vyndlezu.

Priklad 1
Priprava 6-/bicyklo/2.2.17/hept-5-en-2,3-dikarboximid/-3-hydroxymetyl-2-benzotiazolintionu

6-/bicyklo/2.2.17hept-5-en-2,3-dikarboximido/-2-benzotiazolintién (9,85 g, 0,03 mol)
a30 %ny formaldehyd (12 cm3, 0,06 mol) boli spolu zahriate v etanole (150 cm3) do varu az
do rozpustenia tuhej fdzy. Po odfarbeni aktivnym uhlim a ochladeni filtrdtu na teplotu
miestnosti sa vyldgil z roztoku kryStalicky 6-/bicyklo/2.2.17hept-5-en-2,3-dikarboximido/-
-3-hydroxymetyl-2-benzotiazolintidn v mno¥stve 9,25 g (86,1 %), ktory nevyzadoval dalsie
tistenie.
M.h. = 358,44

Pre C17H14N203S2

vypotitané %: C 56,97 H 3,94 N 7,82 S 17,89
zistené % : 56,8% 3,90 7,64 17,90

Priklad 2

Antibakteridlna aktivita zldteniny podla vyndlezu proti vybranym zdstupcom anaerobne
sporulujlcich baktérii rodu Clostridium (10™6mo1 dm°3) v porovnani s Géinnostou 2-mer-
kaptobenzotiazolu (2-MBT)

MIC (107%né1 dn?)
Latka Clostridium perfringens Clostridium hrefringens Clostridium sporogenes Clostridium bifer-
typ A (CCM 5702) typ C (CCM 5785) (€1 15/49 SzU) mentans Cl 1/46 SZU/ .
Zlicenina podYa
vyndlezu 1000 1000 1000 1000
2-MBT >1000 >1000 >1000 >1000

MIC = minimdlna inhibicnd ancéntrécia /najniz3ia koncentrécia zo skd3anych koncentrdcii
l1dtok, ktord plne inhibuje rast a rozmnoZovanie testovanych druhov klostridif.
> = uvedend koncentrdcia neinhibuje rast klostridii.

Ginok §tudovanej ldtky na rast a rozmnoZovanie anaercbnych sporulujicich baktérii
rodu Clostridium sa zistoval agarovou metodou na tuhych %ivnych pdédach s réznou koncentré-
ciou pridanej Studovanej ldtky. Ldtka bola rozpustend v dimetylsulfoxide. Koncentrdcia roz-
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pistadla v kultivafnej podde neprekrotila 1 %. PouZité kultiva&éné poédy: V1 agar a Miller-
Hintonov agar (komer&né vyrobky Imuny, n.p. Sarisské Michalany), VL agar a Muller-Hintonov
agar obohateny o 5 % def jbrinovanej konskej krvi. Analogicky boli naotkované kontrolné pé-
dy bez pridania Studovanej latky. Inhibicia rastu kmefiov klostridii bola hodnotens po 30 a

50 hodinavej inkubdcii naotkovanych Zivnych médii v anaerdobnom termostate pri 37 OC, kedy
kontroly (pody naotkované testovanymi kmefimi klostridii bez pridania §tudovanej ldtky) do-
siahli maximdlny rast.

Vyznamny je fakt, Ze zlienina podla vyndlezu je novej, doteraz neznémej'étruktﬁry a
plne inhibuje rast a rozmnoZovanie testovanych anaerobnych sporulujdcich baktérii rodu
Clostridium v koncentrécii 1000.10"6m61 dm'3. Zv14st vyznampy je fakt, Ze zldcenina podla
vyndlezu obsahuje CHZUH skupinu na dusikovom atdme heterocyklu a takto predstavuje novy
reaktivny medziprodukt pre syntézu biclogicky aktivnych l&tok, najmi Mannichovou reakciou.

Z1ldéeninu podla vyndlezu moZno pouZivat ako d&innd zloZku antibakteridlnych pripravkov
samostatne, alebo v zmesi s inymi létkami, aalej ako medziprodukt pre dal8ie syntézy.

PATENTOVE NAROKY

1. 6—/bicyklo[7.Z.L]hept—s-en—z,3—dikarboximido/—3-hydroxymetyl-2—benzotiazolintién vzorca
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2. Spésob pripravy zlddeniny podla bodu 1, vyznageny tym, Ze sa nechéd reagovat 6-/bicyklo
[2.2.1/hept-5-en-2,3-dikarboximido/-2-benzotiazolintidn s formaldehydom v organickom roz-
pistadle za varu.
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