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Przedmictem wynalazku jest srodek szkodniko-
boéjczy, zwlaszcza do zwalczania szkodliwych mi-
kroorganizméw. Srodek wedlug wynalazku jako
substancje czynng zawiera co najmniej jeden no-
wy hydroksyfenylokarbinol o wzorze 1, w ktérym
X oznacza atom chlorowca, kazdy z podstawni-
kéw X,, X, i X; oznacza atom chlorowca lub
wodoru, a R oznacza rozgaleziony lub nierozga-
teziony rodnik alkilowy o 1—8 atomach wegla,
rodnik cykloalkilowy o 3—8 atomach wegla lub
rodnik fenylowy niepodstawiony albo podstawio-
ny atomami chlorowca i/lub rodnikami alkilowymi
o 1—2 atomach wegla, przy czym suma atomow
chloroweca w czgsteczce wynosi co najmniej 2.

We wzorze 1 grupa hydroksylowa zajmuje ko-
rzystnie polozenie —2 lub —4. Spos$réd rodnikow
cykloalkilowych najkorzystniejszy jest’ rodnik cy-
klopentylowy, zwlaszcza rodnik cykloheksylowy.
Do rodnikéw alkilowych zalicza si¢ np. rodnik
metylowy, etylowy oraz wszystkie izomery rodni-
kéw propylowych, butylowych, amylowych, heksy-
lowych, heptylowych i oktylowych. Jako chloro-
wiec wystepuje chlor lub brom.

Ogblnym wzorem 1 objete sg hydroksyfenylokar—
binole o wzorze 2, w ktorym X, X; i X, majag
wyzej podane znaczenie, kazdy z podstawnikéw
Y i Y, oznacza rodnik metylowy, atom chlorowca
lub atom wodoru, a kazdy z podstawnikéw Y, Y,
i Y, oznacza atom chlorowca lub atom wodoru,
przy czym suma atomoéw chlorowca w czasteczce
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wynosi co najmniej 2 a grupa hydroksylowa w
fenolu zajmuje polozenie —2 lub —4 wzgledem
mostku karbinolowego a ponadto hydroksyfenylo-
alkilokarbinole o wzorze 3, w ktorym X’ oznacza
atom chlorowca, Alk oznacza rozgaleziony lub nie-
rozgaleziony rodnik alkilowy o 1—8 atomach
wegla, a X, X, i X, majg wyzej podane znaczenie,
przy czym grupa hydroksylowa zajmuje poloze-
nie —2 lub —4 wzgledem mostka karbinolowego.
W zwigzkach o wzorze 2 liczba atoméw chlorowea
nie przekracza 6. Spos$réd zwigzkéw o wzorze 3
szczegblnie wyro6zniajg sie pochodne 2-hydroksy-
fenylowe. Szczegélnie korzystnymi rodnikami alki-
lowymi sg rodniki o 3—7 atomach wegla, przy
czym korzystnym jest gdy rodniki te majg lan-
cuch nierozgateziony.

Zwigzkami szczeg6lnie interesujgcymi pod wzgle-
dem bakteriob6jczym sg takie 2-hydroksyfenylo.
alkilokarbinole o wzorze 3, w ktéorym X i X’ majg
jednakowe znaczenie i oznaczaja atom chloru lub
bromu, natomiast X; i X, oznaczajg atomy wodoru,
a Alk oznacza rodnik n-butylowy lub n-amylowy.

Pierwszoplanowymi pod wzgledem praktycznym
sg jednohydroksybenzhydrole o wzorze 4, w kt6-
rym symbole X, X;, X, X; Y, Y, i Y; maja
wyzej podane znaczenie, przy czym co najmnie]j
2 z podstawnikow X;, X, X, Y, Y, i Y3 nie
stanowig atoméw wodoru. Wsr6d zwigzkéw objeg-
tych ogbélnym wzorem 4 szczegblne znaczenie majg
zwigzki o wzorze 5, w ktérym n oznacza liczbe
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calkowita 0d 2 do 4 a m liczbe calkowita od 1
do 3, przy czym suma n+m wynosi 3,4 lub 5.

Najcenniejsze 4-hydroksybenzhydrole stanowig
zwiqzki o0 wzorze 6, w.ktorym kazdy z symboli
p i q oznacza liczbe catkowita od 1 do 3, przy
czym suma p+q wynosi 3 lub 4.

Do takich cennych zwigzkéw objetych ogdélnym
wzorem 1 zaliczaja sie zwigzki o wzorach 7—I17.

Spos6b wytwarzania nowych jednohydroksyfe-
nylokarbinoli o wzorze 1 polega na tym, ze pod-
daje sie redukcji ketony o wzorze 18, w ktéorym
symbole X, X;, X, X; i R majg wyzej podane
zZnaczenie. Zwigzki o wzorach 2—6 mozna od-
powiednio wytwarzaé z ketonb6w o wzorach 19—23,
w ktoérych wszystkie symbole majg wyzej podane
znaczenie a liczba podstawniké6w oraz polozenie
grupy hydroksylowej w fenolu podlegaja wyzej
podanym ograniczeniom.

Jako $rodek redukujgcy mozna stosowaé na
przyklad wodorek przy czym reakcje prowadzi
si¢ w rozpuszczalniku obojetnym wobec wodorku.
Korzystnie stosuje sie w tym celu borowodorek
sodowy zasadniczo w ilosci 0,25 do 1 mola na jeden
mol redukowanego hydroksyfenyloketonu, co od-
powiada 1—4 réwnowaznikom. Szczegbdlnie dobre
wydajnosci osigga si¢ woweczas, gdy jako Srodowi-
sko reakcji stosuje sie rozpuszczalnik polarny taki
jak woda, meta‘ffol, etanol, izopropanol lub dioksan
lub mieszaniny tych rozpuszczalnik6w, np. mie-
szaning wody i metanolu. Redukowany hydroksy-
fenyloketon poddaje sie reakeji na og6l jako fe-
nolan, to znaczy w postaci soli, a korzystnie w
postaci soli metali alkalicznych, na przyklad w
postaci soli amonowej, potasowej a zwlaszcza so-
dowej.

Reakcje prowadzi sie w temperaturze od 0°C
do temperatury wrzenia stosowanego rozpuszczal-
nika. Odpowiednio do tego reakcja trwa na przy-
klad 1—20 godzin. Redukcje mozna prowadzié in-
nymi sposobami, na przyklad za pomocg pylu
cynkowego w alkoholowym roztworze wodorotlenku
metalu alkalicznego, takiego jak wodorotlenek po-
tasowy lub sodowy, za pomocg amalgamatu sodo-
wego w roztworze alkoholowym lub za pomoca
izopropylanu glinu w roztworze izopropanolu (re-
dukcja Meerweina — Ponndorf’a — Verley’a). Sto-
scwane jako substancje wyjsciowe hydroksyfeny-
loketony sg znane (por6wnaj belgijskie opisy pa-
‘tentowe nr nr 753522 i 753 534) lub wytwarza sie
je znanymi sposobami, na przyklad z odpowied-
nich estré6w fenylowych kwasu benzoesowego lub
alkanokarboksylowego na drodze reakcji Friesa
(poréwnaj Baltzki i inni, Journal of the American
Chemical Society 77, 2522 (1955); L. F. i M. Fieser
»Lehrbuch der organischen Chemie” 1954, strona
728; lub G, A. Olah ,Friedel-Crafts and Related
Reactions” 1964, strona 499). Reakcje mozna pro-
wadzi¢. w stopie lub w obecno$ci rozpuszczalnika
organicznego, np. nitrobenzenu. Podczas ogrzewania
odpowiednich estrow. fenylowych 1gcznie z chlor-
kiem glinu powstaja jednohydroksybenzofenony
lub jednohydroksyfenyloalkiloketony.

W nowych zwigzkach wytworzonych omoéwio-
nym sposobem szczegblnie interesujgcym okazat
sie szeroki zakres dzialania przeciwbakteryjnego,
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ktéry w przypadku niektérych -z tych zwigzkow
rozciagga si¢ zar6wno na bakterie gram-dodatnie
jak i na bakterie gram-ujemne. Ze wzgledu na
spos6b zastosowania szczegblnie cenng okazala sie
bezwonno$é i bezbarwnosé zwigzkéw wytworzonych
sposocbem wynalazku.

Srodek szkodnikobéjczy wedlug wynalazku ko-
rzystnie zawiera jako substancje czynng co naj-
mniej jeden ze zwigzkéw o wzorach 1—17. Zwigz-
ki bakteriob0jcze mozna stosowaé w bardzo szero-
kim zakresie, a w szczegb6lnosci do ochrony pod-
loza organicznego przed zaatakowaniem przez
niszczace i patogenne (a takze fitopatogenne) mikro-
organizmy. Z tego wzgledu wymienione $rodki bak-
teriobdjcze sg odpowiednie jako Srodki konserwu-
jace oraz jako sSrodki dezynfekcyjne dla wszelkie-
gc rodzaju produktéw -technicznych w ochronie ro$-
lin, rolnictwie, medycynie weterynaryjnej oraz w
kosmetyce. '

Jednohydroksybenzyhydrole wytworzone poprzed-
nio oméwionym sposobem stosuje sie do wykan-
czania lub zabezpieczenia materialéw organicznych,
a zwlaszcza wilbkienniczych w ten sposéb, ze do
wykanczanych lub zabezpieczanych materiaté6w or-
ganicznych wprowadza sie lub nanosi sie¢ na ich
powierzchnie co najmniej jeden z jednohydroksy-
fenylokarbinoli o wzorze 1—17. Do niewldkienni-
czych produktéw technicznych, ktére mozna kon-
serwowaé za pomocg zwigzkéw wytworzonych spo-
sobem wedlug wynalazku, zaliczaja sie na przy-
kiad Kkleje, spoiwa, farby malarskie, wildkiennicze
Srodki pomocnicze lub srodki uszlachetniajgce, far-
by farbiarskie i drukarskie oraz podobne preparaty
na osnowie organicznych i nieorganicznych bar-
wnikéw lub pigmentéw oraz $rodki, ktére jako
domieszki zawierajg kazeine lub inne zwigzki or-
ganiczne. Takze i farby Scienne oraz sufitowe, na
przykiad zawierajgce biatko jako srodek wigzacy,
mozna przez dodanie tych zwigzkéw zabezpieczyé
przed zaatakowaniem prZez szkodniki. Mozliwe jest
takze zastosowanie tych zwigzkéw do ochrony
drewna.

Nowe zwigzki wytworzone oméwionym sposobem
mozna tez stosowaé jako Srodki konserwujace w
przemysle celulozowo-papierniczym, miedzy innymi
do zapobiegania znanemu, Wwywolanemu przez
mikroorganizmy zjawisku tworzenia sie §luzu w
aparaturze uzywanej do wyrobu papieru.

Na drodze zmieszania nowych jednohydroksy-
benzyhydroli wytworzonych oméwionym sposobem
a substancjami powierzchniowoczynnymi, a zwla-
szcza substancjami pioracymi, uzyskuje sie $rodki
piorgce i czyszczace o wySmienitym dziataniu
przeciwbakteryjnym lub przeciwgrzybowym.

Nowe substancje czynne mozna na przyklad
wprowadzaé¢ do mydel lub tez mieszaé z substan-
cjami piorgcymi lub powierzchniowo-czynnymi
nie zawierajgcymi mydel, a takze z niejonowymi
albo kationowo-czynnymi $rodkami piorgcymi.
Mozna je takze lgczyé z mieszaninami utworzony-
mi z mydel i z substancji piorgcych nie zawiera-
jacych mydel, przy czym w takich mieszankach
dzialanie przeciwbakteryjne zwigzkéw zostaje za-
chowane w catej pelni. Wodne preparaty tego
rodzaju srodkéw pioracych i czyszczacych, zawie-
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tajgce nowe jednohydfoksybenzhydrole moga
sluzyé podczas prania do wykanczahia przeciw-
bakteryjnego, na. przykiad materiatéw widkienni-
czych, gdyz substancja czynna przenosi si¢ na
material wi6kienniczy.

Srodki czyszczace, zawierajace nowe zwigzki o
wyzej podanych wzorach, mozna stosowaé w prze-
-iny$le i gospodarstwie domowym, oraz w zaktadach
przemystu spozywczego, na przyklad w mleczar-
niach, browarach i rzeZniach. Wymienione zwigzki
mozna stosowaé takze jako skladniki preparatow,
stuzgcych do czyszczenia lub dezynfekowania. -

Dziatanie = nowych jednohydroksybenzhydroli
mozna takze wykorzystaé do konserwujgcego i de-
zynfekujgcego wykaficzania tworzyw sztucznych.
w |przypa.dk1i stosowania zmigkczaczy, §rodek prze-
ciwbakteryjny wprowadza sie korzystnie do ‘two-
rzywa sztucznego w postaci roztworu lub dysper-
sji w zmigkczaczu. Wskazane jest przy tym mozli-
wie réwnomierne rozprowadzenie tego Srodka w
tworzywie sztucznym. Tworzywa sztuczne o wia-
snoSciach przeciwbakteryjnych moga byé stosowane
do wyrobu wszelkiego rodzaju przedmiotéw co-
dziennego - uzytku, u ktérych pozgdana jest sku-
tecznosé przeciwko majrézniejszym zarazkom ta-
kim, jak bakterie i |grzyby. Moga to byé na
przykiad: wycieraczki, zaslony do lazienek, meble
do siedzenia, kratki przedwannowe, obicia Scian
itd. Poprzez wprowadzenie nowych zwigzkéw do
odpowiednich wosk6éw i past do podiég uzyskuje
si¢ Srodki do pielegnacji podl6g i mebli o dzia-
taniu dezynfekujgcym.

Nowe zwigqzki moggq byé ponadto stosowane do
konserwujgcego i, dezynfekujacego wykariczania
wibkien i materiatbw wilbkienniczych, przy czym
zostajg one naniesione na wi6kna maturalne i sztu-
szne i tam wywierajq dlugofrwale dziatanie prze-
ciwko szkodliwym (a takZe patogennym) mikroor-
ganizmom, takim jak grzyby i bakterie. Zwigzki te
wprowadza si¢ przed, w ‘trakcie lub po obrébce
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materialéw wiékieniczych innymi substancjami na
przyklad pastami—farbiarskimi lub drukarskimi,
apretura itd. '

Wykoniczone w ten spos6b materiaty wiékiennicze
sa zarazem zabezpieczone przed wystepowaniem
zapachu potu, jeSli spowodowany jest on obec-
ncl)écia mikroorganizméw. -

Wykonczenie prowadzi sie na przykiad droga
impregnacji lub skrapiania roztworami lub zawie-
sinami zawierajacymi jako substancje czynng wy-
zej wymienione zwiazki. W zalezno$ci od celu sto-
sowania zawarto§é substancji czynmnej moZe wy-
nosié od 0,1 do 50 g, korzystnie od'1 do 30 g,
substancji czynnej na jeden litr cieczy zastosowanej
Zawarto§¢ 0,1—3%. substancji
czynnej przewaznie zabezpiecza wystarczajgco ma-
terialy wi6kienicze pochodzenia zaré6wno syntetycz-
nego jak i maturalnego przed zaatakowaniem przez
grzyby i bakterie. Wymienione substancje czynne
moéna stosowaé razem z innymi pomocniczymi
Srodkami wibkienniczymi, takimi jak érodki wy- -
koficzalnicze (apreturowe), érodki do wykoficzania
nie mngcego itd. :

Preparaty &rodka szkodnikobéjczego wedtug wy-
nalazku zawierajacego nowe substancje czynne,
wystepuja w postaci odpowiadajacej znanym kom-
pozycjom $Srodkéw szkodnikobb6jezych, i tak mogg
ewentualnie zawieraé substancje dodatkowe, takie
jak rozpuszczalniki, dyspergatory, érodki zwilza-
jace lub poprawiajace przyczepno§é itd., oraz jesz-
cze inne $rodki szkodnikobéjcze.

Preparaty te, opr6cz nowej substancji czynnej
zawierajg jeszcze staly lub ciekly rozcieczalnik
albo stalty lub ciekly no$nik. _

Sposobem oméwionym poprzednio wytwarza sig
np. nowsg, objeta wzorem og6lnym 1 substancje
czynng o temperaturze topnienia 130—131°C. Ana-
logicznie jak te substancje wytwarza sie wyszcze-
gblnione w podanej mizej tablicy objete ogdlnym
wzorem 1, nowe zwigzki o wzorze 25, w ktérym
R, — R, majg znaczenie podane w tej tablicy.

Tablica 1

Zwigzek Temperatura

ar: B Ba | Bs | Re | B | R | By | R | Ry topnienia w °C
| |

100 OH H H Cl| H H Cl Cl H 131—132
101 OH H H Cl H [ H Cl H H 102—104
102 OH H Cl H H H Cl H Cl ' <30
108 OH Cl-| H Cl H H Cl Cl H 155—157 -
104 OH H H Cl H H Cl H Cl 110—112
105 OH | Cl H Cl H H Cl H H 93— 94
108 OH Cl H Cl H H Cl H Cl 106—107
107 OH Cl H Cl Cl | H Cl H Cl 133—134
108 OH Cl H Cl Cl “H Cl H H 176—178
109 OH H Cl H Cl H Cl Cl H . 145—146
110 - OH H Cl H H H Cl Cl H 106—107
111 OH Cl H "Cl Cl H Cl Cl H 189—190
112 OH | H H Cl Cl H Cl Cl H ciecz oleista
113 OH H H Br -H H Cl Cl H 134—135
114 OH| Br | H Br H H Cl Cl g 124—125
115 OH H Cl H Cl Cl Cl H H 135—136
116 OH H Cl Cl H Cl Cl H H 119—120
117 OH H H Br H Cl Cl H H '103—104
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7 ’ ' 8 ciag dalszy tablicy 1
Zwiazek | 8| ®%|B|&®&|B|R]| R|SR Ten.lpe.ratura
nr: topnienia w °C -
18 Joulw |l |luvlalalu|u 273019
119 pHl| B a | H ctlaln aQ | H 146—147
120 oiIl H calya |4 clu cl H 135136
121 * | OH| H ajalalsn cl 2 156157
122 on| H al|l al|u Cl | H (@) H 182--133
123 OH| H c | H o/ o N 2 H cl 175—176
124 oH| €1 | H a|lcajalH H | 109-<190
125- OH | H Cl A Ccl H H Cl 156—157
126 oH| & a|lajH}E Ci| H H £8— 89
127 oH| H a | H cllcy ) H H H 115—116
128 ou| H ca| HH{H |cy! B|H H . 131—132
129 og| C | u Q| Cl jCH| H H H 153—154
130 ou| H| | H Cl| ca|ln H H 99—100 -
131 ou|l H| a | H H calu H H $14—115
132 ou| H H af H ca)lu| H H 97— 98
133 | og| C | H Cl 5! Cl H H H 78— 79
134 ou| @ | H al|latHu H H 125124
135 og|l B|lal aj H Q| H H H 109—110
136 oul| €| B c| H H| H H u 94— 95 -
137 ou|l @ | n a|lca| B |H H H 166—169
138 ou | Br H Br H H H H H 121122
139 oul| € | H al a|lu oy, H u 115178
140 on| Cl | u ct|j Al a|®e | H H 178—179
14 ou| B | | Br| H H|B | H H 135—136
142 ou| H|l g | Br| H| H calH i 105—106
143 ou| Br | H | Br | H H cl | H H 116--117
144 u " |og| | .H clal| H H 144145
145 | CQlor| af| H H{a| H H 165—167
146 H cAdloH| ) H H al | uw 175173
147 H cd|lou| | H| H|B | H H 159—160
148 H cljou| H calu c| | g 147—148 .
149 ca| H|oH| H | H c| ca}l H u ' 159—160
150 H c|ou| H H|H]|]a|a|n 121—122
151 H calou| ca}) H| H H| H | g 144--145
152 glaloa|la|lB |l alals | 162—163
153 gl|lalod| al| ¥ |CH| H | H H 158—159
154 H ct|OH| a1 | H Cl | H H H " 139—140
155 gl|lalou|lu|alal|l v ]| H H 176—177
156 ca| H|loH| H|C| H |l aln 197—198
Podobnie wytwarza sie inng substancje objetg gblnione w podancj nizej tablicy 2 objete ogblnym

ogblnym wzorem 1, @a mianowicie zwigzek o wzo- ., wzorem 1 nowe zwigzki © 0;,f61n31rn wzorze %7,
rze 26 o temperaturze topnienia, 130—131°C. Ana- ¢ W ktérym A i Z,—Z; majsg znaczenie podane

logicznie jak tq subsiancig wytwarza sig wyszcze- w tej tablicy.
Tablica 2

Zwigzek . ! Temperatura
nr: A Z, s Zy Z, topnienia w °C
200 CH,— cl o Cl H 55,5— 56,5
201 CHy— H cl cl H 84 — 85
202 CHy— , Br H Br . H - 82 — 835
203 CHy— : cl H cl cl _ 100. —101
204 CHy—CH,— Br H Br H ~ 63 — 64
205 CHy—CH,—CH;,— cl H cl H T 45 — 46
206 CHy—CH,—CH,— T Br - H Br H 60 — 61
207 CHy—CH,—CH,— H cl Cl H - 64,5— 65,5
208 CH;—(CH,—CH,- b c cl H cl 94 — 95
209 CHy—CH,—CH,— e H cl cl 130 —131
210 CHy—(OH,)5—CH— Cl H Cl H 48 — 49
21 CH;— B cl H o) 71,6— 78,5
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9 10 ciag dalszy tablicy 2
Zwigzek ¥ , Temperatura
nr: A Z % Zs Z4 topnienia w °C.
212 CHy;—CH,— cl H | a | m 46 — 47
213 CHy—CH,— H Cl H Cl 102 —103
214 (CH,;),—CH— Cl H Cl H 54 — 55
215 CHy—(CH,),—CH,— cl . H cl H 49 — 50
216 CH;—(CH,),—CH,— Br H Br H 66,5— 67,5
217 CHy—(CH,),—CH,— * H Cl Cl H 69,5— 70,5
218 CHy—(CH,),—CH,— H Cl e H Cl M. — 78
219 ~| CHgy—(CH,),—CHy,— Cl H Cl Cl 108 —109
220 CHy;—(CH,);—CHy,— Cl H Cl H oleista ciecz
221 CHg—(CH,);—CHy— Br H Br H 62 — 65
222 . CH;—(CH,);—CH,— H Cl - H Cl 64 — 65
223 CH;—(CH,)—CH,— Cl H Cl Cl 66,5— 67,5
224 CH;—(CH,),—CH,— Cl H Cl H oleista ciecz
225 . CHy—(CH,),—CH,— H Cl H " C1 75,5— 76,5
226 | CHy—~(CH,);—CHy— H Cl H Cl } 3 — 74
' Podane nizej przyklady obja$niajg blizej oddzia- 20 cigg dalszy tablicy 3
tywanie i stosowanie érodk'a wgd‘.mg wynalazﬂ::u. Zwigzek MIprpm| Zwigzek |MIC w'gpm
Przyktad I. Oznaczenie minimalnego steze- —
nia hamujacego (MIC) rozwéj bakterii i grzybéw 111 ) 1 127 3
gradientowych testem plytkowym *) i**). Zwigzki ° 112 2 198 20
o wzorach 25 i 27 w postaci odpowiednich, prepa- 25 113 0,3 129 -
ratéw (na przykiad jako roztwory w dwumetylo- 114 . 0,5 130 3
sulfotlenku) o okreSlonym steZeniu miesza sie z 115 0,4 131 30
cieplym wywarem agarowym o nazwie Brain Heart 132 50 201 35
Infussion-Agar (bakterie) lub algarem o nazwie 133 10 203 20
Mycophil-Agar (grzyby). Ciekle mieszaniny wylewa 30 134 3 204 60
sie na zakrzepnietg i- uformowang w ksztalcie klina 135 9 205 3
warstwe agaru podstawowego i pozostawia réw- 136 30 206 0,3
niez do zakrzepniecia. 137 3 207 30
Testowane mikroorganizmy nanosi sie nastepnie 138 10 208 . 4
za pomocg pipety Pasteura liniowo i prostopadle 35 139 3,5 209 2
do ptaszczyzny S$cietej klina. ' 140 2 210 0,2 .
" Po okresie hodowli wynoszacym (dla bakterii) 141 2 211 30
24 godziny w temperaturze 37°C lub (dla grzybow) 142 30 213 30
72 godziny w temperaturze 30°C, mierzy sie dlugoéé - 143 2 215 20
zarodéw rozwinietych na linii szczenienia i okrefla 40 144 20 216 10
w jednostkach ppm substancji czynnej. Wyniki ba- 145 50 217 20
dan podano nizej w tablicach 3—6. 146 20 218 3
_ 147 25 219 1
*) W. Szybalski ef al, Science 116, 26 (1952) 148 6 220 : -2
**) Nuesch i Knuesel: ,Sideromycins” w ksigzce ,5 149 20 291 06
Got_ﬁlie\ba i Shawa: ,,Anltii}_oiotics, Mechanism of 150 20 299 . 2'
Action”, tom 1 (1967), Springer Verlag
152 25 223 0,2 .
Tablica 3 154 30 224 1
Minimalne steZenie substancji czynnnej hamujace 155 30 225 3
rozw6j Staphylococcus aureus (bakteriostaza 50 156 . 4 226 0,2
— zatrzymanie rozmmnazania sie bakterii)
Tablica 4
Zwigzek | MIC wppm| Zwigzek |MIC wppm Minimalne stezenie substancji czynnei hamujaesj
100 8 ' 116 9 N rozwdj Escherichia coli ('bakteriosta’.vja‘; '
101 30 117 10 Zwigzek |MICwppm| Zwiazek | MIC w ppr
! 102 3 118 0,2 B
103 2 119 0,4 101 20 135 30
104 20 120 4 102 . 20 136 66
105 3 121 0,1 " 103 10 137 40
106 3 122 3 104 50 138 50
107 ‘ 0,5 123 03 105 35 ! 140 30
108 0,5 124 0,3 106 40 141 20
109 0,25 125 4 108 30 142 40
110 3 126 4 o 109 15 143 30
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11 cigg dalszy tablicy 4 12 cigg dalszy tablicy 6
Zwigzek |MICwppm| Zwigzek |MICw ppm Zwigzek |MIC w ppm| Zwigzek |MIC w ppm
110 20 149 50 106 2 133 : 4
© 111 20 150 45 107 1 134 1.
112 25 154 50 5 108 0,3 135 7
113 30 156 50 110 4 136 10
114 30 201 50 111 0,3 137 3
115 10 203 40 112 3 138 3
116 20 205 40 113 3 - 139 2
117 40 206 35 1 114 1 140 1
119 20 207 40 115 0,4 141 1
120 40 208 ~ 30 116 2 142 5
122 15 209 30 117 10 143 3
126 10 213 30 118 0,1 144 10
127 40 215 40 5 119 0,1 145 10
128 50 216 N 20 120 4 148 4
130 20 217 20 121 N 4 149 10
131 70 218 10 122 4 - 150 5
133 60 222 10 123 N 0,2 151 30
2 124 32 152 10
. 125 ' 153 30
Tablica 5 154 2 213 5
Minimalne stezenie substancji czynnej hamujacej 155 10 215 20
rozw6j Aspergillus niger (fungistaza — zatrzymanie 156 4 216 4
rozmnazania sig grzyb6w) . 201 20 217 10
; - 203 4 218 0,4
Zwigzek | MICw ppm| Zwigzek . |4MIC W ppm 204 10 219 0,3
100 30 140 40 205 30 220 20
101 60 142 60 206 10 221 0.1
102 40 143 40 ) 207 5 222 0.4
103 20 144 "0 208 2° 223 2
104 50 145 20 209 2 - © 224 3
105 30 148 15 210 0,4 225 -
106 20 149 40 212 0.5 226 10
108 20 150 40 % -
110 . 30 152 55 - Przyktad II. Prébke 140 g popeliny bawel-
111 20 156 20 nianej impregnowano w temperaturze 20°C i w
112 40 203 30 ciggu 7 minut w kapieli o nastepujacym sktadzie:
113 40 206 80 . 1000 ml wody ,
115 10 207 90 40 2,7 ml zmiekczonej kapieli ptuczacej zawierajgcej
116 15 208 40 7% mieszaniny chlorku dwuoktadecylo- i dwu-
117 55 209 . 10 _ heksadecylo-dwumetyloamoniowego
119 10 213 40 15 mg zwigzku nr 109 (dodanego w postaci roz-
120 50 215 70 ) tworu w 0,5 ml dwumetylosulfotlenku)
122 - 25 216 50 45  Tak potraktowana prébke tkaniny wyzeto przy
126 30 217 50 100%-owej absorbacji kapieli a nastepnie Wwysu-
127 30 218 20 szono w temperaturze 45°C.
129 40 219 10 W celu sprawdzenia dzialania przeciwbakteryj-
130 25 220 60 nego, z zaimpregnowanej tkaniny wykrojono kra-
133 60 221 30 s0 2ki o érednicy do 20 mm i ulozono je na piytkach
135 45 222 20 Zz wywarem agaru o nazwie Brain Heart-Infussion-
136 60 -Agar, zaszczepionych uprzednio bakteriami Stap-
hylococcus aureus. Nastepnie plytki hodowano w
Tablica 6 ciggu 24 godzin w temperaturze 37°C. Z jednej

" Minimalne stezenie substancji czynnej hamujgcej
rozw6j Trichophyton mentagrophytes (fungistaza)

Zwiazek |MICwppm| Zwiazek |MICw ppm
100 3 126 3
101 10 127 3
102 10 128 20
103 0,2 129 3
104 4 130 1
105 4 131 10

-8

strony poddawano ocenie strefe zahamowania (HZ
w mm), wystepujacg wok6l krazkéw a z drugiej
strony dajacy sie stwierdzié rozwé6j zarodké6w
(W w %) pod lub na tkaninie. Wyniki podaje
tablica 7.

Tablica 7
HZ w
_ (w mm) (w %)
l §lad 0
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Podobne wyniki uzyskuje sie takze z nastepnymi
zwigzkami o wzorze 25 lub 27.
Przyktad III. W celu wytworzenia przeciw-
bakteryjnego mydla w kawalkach, dodaje sie¢ 2,4 g

jednego ze zwigzkéw o wzorze 25 lub 27 do na-

stepu;acej mieszaniny:
© 120 g mydia podstawowego w postac1 lusek,

0,12 g soli dwusodowej k'wasu etylenodwuamino-

czterooctanowego’ (dwuwodz1an),

0,24 g dwutlenku tytanu

Wiérki mydlane otrzymane przez walcowanie
rozdrabnia sie za pomoca szybloobrotowego mie-
szadla, a nastepnie wytlacza z tego kawalki mydta.

Stezone wodne roztwory mydel przeciwbakteryj-
nych miesza sie z cieplym wywarem agaru o naz-
wie Brain Heart Infusion-Agar tak, aby powstaly
szeregi rozcieficzeh zawierajace 2, 10, 20, 100 itd
ppm substancji czynnej. Cieple mieszaniny wylewa
sie do plytek Petriego, gdzie ulegajq skrzepnieciu.
Nastepnie szczepi sie je bakteriami Staphylococcus
aureus. ’

Po okresie 24-godzinnej hodowli w temperaturze
37°C oznacza sie minimalne steZenie hamujace
rozwij bakterii. Wyniki podano w tablicy 8.

10

15

20

14

Tkaniny wysuszone w femperaturze 30—40°C
zawieraja 1% substancji czynnej (w odniesieniu do
ich wlasnego cieZaru).

W celu sprawdzenia dzialania przeciwbakteryj-

*nego z impregnowanej tkaniny wycina sie kraki
o §rednicy 10 mm, ktdre nastepnie uklada si¢ na
plytkach z wywarem agaru o nazwie Brain Heart
Infussion-Agar, zaszczepionych uprzednio bakteria-
mi Staphylococcus aureus. Cze§é krazkéw wklada
sie bez zamoczenia a cze§¢ po wymoczeniu w wo-
dzie w temperaturze 29°C w ciaggu 24 godzin. Na-
stepnie plytki hoduje sie w ciggu 18’ po’dzi-n w
temperaturze 37°C. )

Ocenie poddaje sie z jednej strony strefe za-
hamowania (HZ w mm), wystepujgcq wokét kraz-
kéw a z drygiej strony dajacy sie mikroskopowo
stwierdzié rozwétj (W w %) lub na tkaninie. Wy-
niki podano w tablicy 9.

Podobne wyniki uzyskuje si¢ w przypadku sto-
sowania dalszych zwiazkéw o wzorze 25 lub 27.

Przyktad V. Badanie migracji bapoéredmej
za pomocy krazk6w ze skéry cielecej.

Krgzki ze skéry cielecej o frednicy 10 mm za-
nurza si¢ na okres 2 minut do 8%- wodnych roz-.

Tablica 8 % tworbw mydet przeciwbakteryjnych sporzadzonych
. . . jak w przykladzie IV.
Zwiazek M\1m;nf1ne stf:ze;n; hln.luJace Po 3-minutowym plukaniu w biezgcej wodzie
nr: n:vy ae pz;zu?;sl::nac"terymyc.h krazki uklada si¢ na piytkach z wywarem agaru
ppm ncjl czynnej g .0 mazwie Brain Heart Infusion-Agar, uprzednio
104 <20 zaszczepior}ych bakteriami Staphylococcus aureus,
105 . < 20 Nastepnie ‘plytki hoduje si¢ w temperaturze 37°C
106 < 20 w ciggu 20 godzin.
=
108 < 2 Z jednej strony poddaje sie ocenie strefe zaha-
109 < 2 35 mowania (HZ w mm), wystepujaca wokét krazkéw
ze skéry -cielecej a z drugiej strony dajgcy sie
Tablica 9
Material (z 1% substancji Zwigzek nie zamoczony zamoczony
czynnej) - nr: HZ w HZ w
(w mm) (%) (w mm) (%)
103 8 0 9 0
108 5 0. 4 0
Bawelna 115 9 0 5 0
116 8 0 5 0
152 4 0 2 0
103 5 0 2 0
108 ' 3 0 4 0
Welna 115 6 0 5 0 e
: 116 5 0 3 0
152 §lad 0 2 0
Podobne wyniki uzyskuje si¢ takze w przypadku mikroskopowo stwierdzié rozw6j (W w %) pod lub
zastosowania innych zwigzkéw o wzorze 25 lub 27. na krazkach. Wyniki podano na tablicy 10.
Przyklad IV. Préobke 100 g kretonu hawel- :
nianego impregnuje sie na napawarce 1%-owymi ¢ Tablica 10
roztworami zwiazk6w o wzorze 25 w izopropanolu Mydto ze
w temperaturze 20°C, a mnastepnie wyzZyma przy z wia-zkiem ar: HZ w mm Ww ‘/g
100%-owej wchlonieciu kapieli. N
W ten sam spos6b traktuje sie takze pr()b\kl 105 1 0
100 g szewiotu wetnianego. 65 109 1 0
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_Podobne w&n‘i'ki otrzymuje sie:w przypadkﬁ sto-
sowania dalszych zwigzkéw o wzorze 25 lub 27.
Przyktad VI. Na dwuwalcarce w ciggu 20

88923

minut poddaje sie walcowaniu w temperaturze

150°C nastepujaca mieszanine:
: 100 000 g polichlorku wmylu
19,20 ¢ ftalan? dwu-(2-stylohekgylowego)
27,00 g sebacynianu dwu-(2-etylcheksylowego)
1,50 ' g laurynianu barowo-kadmowego
0,25 g kwasu stearynowego
80 g roztworu 3,10 g zwiazku o wzorze 25
k w 4,70 g ftalanu dwu-(2-etyloheksylo-
wego).
Odstep walcow nastawia sie tak, aby powstala
folia o grubo§ci 1 mm, ktéra nastepnie poddaje

10

15

sie w ciggu 20 minut prasowaniu w temperaturze

165—170°C pod ciénieniem 1400 kg/cm?.

Dila sprawdzema dziatania przeciwbakteryjnego z
wywalcowanego pohc‘hlonku winylu wykrawa sie
krazki o §rednicy ‘do 10 mm i uklada je na piyt-
kach z wywarem agaru ,,Brain Heart”, uprzednio
zaszczepionych bakteriami Staphylococcus aureus.
Plytln hoduje sie nasteprie w c1agu 24 godzin w
temperaturze 37°C. R

Ocenie poddaje sie z JedneJ strony sterfe zaha-
mowania' (HZ w mm) wystepujacg wok6l krazkéw
a z drugiej strony dajacy sie .mikroskopowo
stwierdzi¢ rozwéj (W w %) pod lub na miekkim

polichlorku winylu. Wyniki podano w tablicy 11..

Tablica 11
Zwigzek HZ "W
nr: (w mm) (%)
106 Slady 0
108 3 0
115 2 0
156 2 0

Podobne wyniki uzyskuje sie w przypadku sto-
sowania dalszych zwigzkéw o wzorze 25 lub 27.
—— . s - -- I -

\

Zastrzezenia patentowe

1. Srodek szkodnikob6jczy, zwlaszcza do zwal-
czania szkodliwych mikroorganizméw, znamienny
tym, ze jako substancje czynng zawiera co naj-
mniej jeden mowy hydroksyfenylokarbinol o wzo-
fze 1, w ktérym X oznacza atom chlorowca, kazdy
z podstawnikéw X;, X, i X; oznacza atom chlo-
rawca lub wodoru, a R oznacza rozgaleziony 1lub
nierozgaleziony rodnik ~alkilowy o 1—8 atomach
wegla, rodnik cykloalkilowy o 3—8 atomach wegla
lub rodnik fenylowy niepodstawiony lub mpodsta-
wiony atomami chlorowca iAlub rodnikami alkilo-
wymi o 1—2 atomach wegla, przy czym suma ato-
méw chlorowea w czasteczce wynosi co najmniej 2.

2. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, e

jako substancje cznng zawiera hydroksyfenylokar-

-binol o wgorze 2, w ktérym X, X;, X; i X; maja
znaczenie podane w zastrz. 1, kazdy z podstawni-
6w Y i Y, oznacza rodnik metylowy, atom chlo-
rowca lub atom wodoru, a kazdy z podstawnikéw
Yy Y; i Y, oznacza atom chlorowca lub atom
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wodoru, przy czym suma atoméw chlorowca wy-
nosi co najmniej 2 a grupa hydroksylowa ‘w fenolu
zajmuje polozenie —2 lub —4 wzgledem mostka
karbinolowego.

3. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, Ze
jako substancje czynng zawiera hydroksyfenylo-
alkilokarbinol o wzorze 3, w ktérym X’ oznacza

‘atom chlorowca, Alk oznacza r'ozggleziony lub nie-

rozgaleziony rodnik alkilowy o 1—8 atomach wegla,
a X, X, i X, majg znaczenie podane w zastrz 1,
przy czym grupa hydroksylowa zajmuje polozZenie
—2 lub —4 wzgledem mostka karbinolowego.

4, Srodek wedtug zastrz. 3, znamienny tym, Ze
jako substancje czynng zawiera hydroksyfenylo-
karbinol o wzorze 3, w ktéorym X, X, X; i X, ma-
ja znaczenie podane w zastrz. 3, Alk oznacza nie-
rozgateziony rodnik alkilowy o 3—7 atomach wegla
a grupa hydroksylowa .zajmuje polozenie —2
wzgledem mostka karbinclowego.

5. Srodek wedtug zastrz. .3, znamienny tym, ze
jako substancje czynng zawiera hydroksyfenylokar-
binol o wzorze 3, w ktérym X i X’ majg jed-
nakowe znaczenie i oznaczaja atom chloru lub
bromu, natomiast X; i X, oznaczajg atomy wo-
doru, Alk oznacza rodnik n-butylowy, lub n-amy-
lowy a grupa, hydroksylowa zajmuje polozeme —2
wzgledera mostkf karbinolowego. '

6. Srodek wedtug zastrz. 2, znamienny tym, zZe
jako substancje czynng zawiera hydroksyfenylo-
karbinol o wzorze 4, w ktorym X, X, X, X, Y,
Y, i Y; majg znaczenie podane w zastrz. 2, przy
czym co najmniej 2 z |p0dstawmk6w X, X2j X,
Y, Y, i Y; nie stanowig atoméw wodoru.

7. Srodek wedlug zastrz. 4, znamienny tym, ze
jako substancje czynna zawiera hydroksyfenylo-
karbinol o wzorze 5, w ktérym n oznaczd" liczbe
catkowita 2—4 a m oznacza liczbe catkowitg 1—3,

'przy czym suma n+m wynosi 3, 4 lub 5.

8. Srodek wedlug zastrz. 3, znamienny tym, ze’
jako substancje czynng zawiera hydroksyfenylo-
karbinol o wzorze 6, w ktérym kazdy z symboli
D i q oznacza liczbe calkowita 1—3, przy czym suma’
p+q wynosi 3 lub 4.

9. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze -
jako substancje czynng zawiera -zwigzek o wzo-
rze 7.

10. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynng zawiera zwigzek o wzo-
rze 8. . L
. 11. Srodek wedtug zastrz, 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynng zawiera zwigzek o wzo-
rze 9. !

12. Srodek wedhig zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynng zawiera zwigzek o wzo-
rze 10. } .

13. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynng zawiera zwigzek o Wwzo-
rze 11. -

14. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynng zawiera zwigzek o wzo-
rze 12.

s 15, Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynng zawiera zwigzek ¢ Wwgzo-
rze 13,
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16. Srodek wedtug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynna zawiera zwigzek o Ww=zo-
TzZe 14.

17. Srodek wedlug zastrz. 1, zmamienny tym, ze
jako substancje czynna zawiera zwiazek o wzo-
rze 15.

18. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze
jako substancje czynna zawiera zwigzek o wzo-
rze 16. i

19. Srodek wedlug zastrz. 1, znamienny tym, ze

(I)H
C-R

X OH X

%

Xi-
X;

o

x_ OH OH

18 .
jako substancje czynng zawiera zwigzek o wrzo-
rze 17.

20. Srodek wedlug zastrz. 1—19, znamienny tym,
ze obok substancji czynnej zawiera staty lub ciekly -
nosnik, co najmniej jeden z dodatkéw, takich jak
mydla, substancje powierzchniowo czynne, $rodki
pianotwoéreze, emulgatory, dyspergatory, zwilzacze,
woda, rozpuszczalniki organiczne, stabilizatory
Swietlne, wybielacze optyczne, substancje grzybo«
bbdjcze lub bakteriobdjcze.

oH Oy v,

-
x, Y4V

Wzor- 2

Alk
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on O oH QH

! |
C5H5-CH{_:_§ CLQ-CH-QCL
N CL Cl
Wzonr 9 Wzon 10
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OH OH pr

CGHS—éH-Q

Br
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CHy~(CHy)y~ CHy™ CH
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Br
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CH3 (CH?B CH2 CH<</:>CL (CL) 4@—' [ ] Cl’
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o
X4 U
X5 Xy

WZOP 22
(CL)p 0
I ‘ N
o b (Cl)q
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o0  OH
| | o
A t—rra
" Q «—Cl
Cl
Wzor 24
R, R
Svnamid
I
Y NN
R4 R H R Ry
3 R4 p) 9 RS
wzor 25
O H ¢l
CHa—CH,—CH, —CH-—<_ 2
’ o a
Wzor 26
(l)H QH Z,
A—CH—QZQ
Z; i3
wzor 27

Bitk 624/77 r. 100 egz. A4
Cena 10 zi
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