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Refeni se tykd 4,9-dihydro-6~-methoxy-
-3-metyl-4-oxo~1H-pyrazolo/3,4~b/chinolinu
vzorce I
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Tato novd, dosud nepopsand latka vyka-
zuje po subkutdnnim podédni my$im dW&innost
proti viru encefalomyokarditidy.
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Vyndlez se tyké 4,9-dihydro-6-metoxy-3-metyl-4-oxo~1H-pyrazolo/3,4-b/chinolinu
vzorce I
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Tato nov&, dosud nepopsané latka, vykazuje po subkutdnnim poddni GZinnost proti viru
encefalomyokarditidy, srovnatelnou s u&innosti 4- (3~dimetylaminopropylamino)-1,3-dimetyl-~
—1H—pyrazolo/3,4-b/éhinolinu, ktery je zn&m svou znadnou G¥innost{ proti tomuto viru
(Crenshaw R. R. a spol.: J. Med. Chem. 19, 262, 1976) .

Sloudeninu vzorce I lze podle vyndlezu p¥ipravit cyklizac{ 3-(4-metoxyanilino) -5-metyl-
-1H~-pyrazol-4~karboxylové kyseliny (R4Al S., Zinkdn V.: Collect. Czech. Chem. Commun.
51, 1986) polyfosfore&nou kyselinou za zvy3ené teploty.

Hodnoceni G&innosti proti viru encefalomyokarditidy u my3{

Byly poufity samice bflych my3{ SPF (Velaz) o hmotnosti 10 a% 11 g. Virus byl myS$im
aplikovén subkutdnn® v objemu 0,2 ml do z&hybu kiZe zad. MnoZstvi LDgq viru bylo stanoveno
v samostatném pokuse a bylo vypod{tdno podle REEDA a MUENCHA (Reed L. J., Muench H.: Amer.
J. Hyg. 27, 493, 1938). Pro kafdou koncentraci bylo pou¥ito 7 my3i. Neléfené my%i hynuly
podle koncentrace viru 3 a% 7 dnf po infekei. Zkou¥en4 l4atka byla suspendovédna pomoci
monoesteru olejové kyseliny s tripolyetylenglykolanhydrosorbitetherem (Tween 80). Léitka
byla poddvéna subkutdnn& do Fasy kuZe na h¥betu vidy v objemu 0,2 ml. Lé&ba byla provédéna
tyrmi dévkami po 100 mg vidy 28, 22, 2 hodiny pfed a 2 hodiny po infekci. O&innost byla
posuzovéna podle prodloufeni prim&rné doby preZiti my$f{ v porovnidni s neléfenou kontrolou.
Litka prodiu¥uje dobu pfe¥it{ my3{ infikovangch 50 LD;, o 80 at 100 %.

Jak plyne z uvedenych ddajl, je sloulenina vzorce I W&innd proti viru encefalomyokar-
ditidy po subkuténnim poddni. Zpisob p¥ipravy této ldtky Je jednoduchy a byl proveden
podle vyndlezu. Bli#3{ podrobnosti vyplyvajfl z nédsledujiciho p¥tkladu provedeni. Uvedeny
ptfklad vyndlez ilustruje, nikoliv omezuje.

P¥{Lf{klad
4,9-dihydro-6-metoxy-3-metyl-4-oxo-1H-pyrazolo/3,4-b/chinolin

Sm&s 3-(4-metoxyanilino)-5-mety1—1H—pyrazol—4-karboxylové'kyseliny (7,4 g, 30 mmol)
a polyfosfore&né kyseliny (50 g, 85 % ons) byla michdna 4 hodiny p¥i teplot& 90 %c. Po
p¥iddni vody (300 ml) byla sm&s ochlazena, vylou&eny podfl byl odsdt a krystalovdn z 50%
vodného dimetylformamidu. Bylo ziskdno 6,6 g latky (96 %) netajic{ do 360 ©C. Elementéarnt
analyza odpovidala slofeni C12H11N302.

PREDMET VYNALEZU

4,9—dihydro-6—metoxy—3-metyl-4-oxo-1H-pyrazolo/3,4-b/chinolin vzorce I
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