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Pfedmetom vyndlezu je N-maleoyl-2,6-dietylanilin,

v Doteraz boli zndme viaceré biologicky aktfvne zludeniny na béze 2,6-dialkylani-
linov, neboli vdak zndme derivéty kyseliny maleinovej na uvedeneJ béze.

Teraz sme zistili, Ze doteras neznéma zlu&enina vzorca

CoBg
CH-COOH
CE~CO-NH~ ‘i!!}

CxH5

Je antihelminticky dZinng prou pomerne odolnému modelovému helm.nt.u Nippostrongy-
lus brasiliensis.

Su¥asne bol zistenf spdsodb pripravy uvedenej zld¥eniny na bdze maleinanhydridu
8 2,6-dietylanilinu, ktory sa vysnatuje tym, ¥e ekvivalentné mno¥stvd maleinanhyd-
ridu a 2,6-dietylanilinu sa apolu ‘nechali reagovat v benzéne za refluxu.

Rasledujice priklm bli!!ie osvetiujy, ale ni jako neo'bmedzu;jr.i pripravu a vliast-
nosti zld&eniny podia vynélezu.

Priklad 1
Priprava N-maleoyl~2,6~dietylanilfnu

l(ale:.nanhydrid (948 gy Oy1 mol) ¥erstvo prekryitalizovany z bengénu sa rozpustil
v benzéne (50 cm3), K rosztoku sa pridal 2,6-dietylanilfn (14,9 g, O,1 mol) a reakéné
zues sa refluxovala 2 minuty. Po vychladnutf sa k zmesi pridal petroléter (50 cm ) v
d8sledku Xoho sa v reskinej zmesi vytvorili dve vrstvy. Potom sa k zmesi priddval cy-
klohexén dovtedy, kym sa nevytvoril homogénny roztok, # ktorého za¥fnsl vypadévai
kry&talicky produkt. Po odstaveni cez noc pri 5 °C bol izolovany N-maleoyl-2,6-diety-
lanilin o t.t. 135 a% 137 °C v mno¥stve 23,0 g (93,0 %). Idtka bola prekrystalizovand
%o zmesi etanol - voda v pomere 1:1 za pouZitia aktfvneho uhlia, ¥{m sa z{skal produkt
o t.t. 136,5 a% 138 °c,
M.h. : 247,30

Pre C, 4H17N03

vypotitané % : C 68,00 H 6,93 N 5,66
zistené % : 68,19 T414 5,69
Priklad 2

Antihelmintickd \¥innost zli&eniny podia vynélezu proti modelovému helmintu Nippos-
trongylus brasiliensis
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Antihelmintickd u&innost bola stanovend na krysdch - samcoch veku 4 a% 6 tyZdnov
a véhy 120 a% 140 g. Pokusnd skupinu tvorilo vidy 6 krys. 2 skupiny boli kontrolné in-
vadované, nelieené, Jedna skupina lie¥end Standardnym prepardtom levamisol a dalzej
skupine bola aplikovanéd zlu&enina podla vynélezu. Invézia sa vykondévala Eerstvymi lar-
vami Nippostrongylus brasiliensis III. Invdzneho 3tédia v po&te 500 lariev na jednu
krysu. Prvé aplikdcia sa vykonala Vv 3. dell po invdzii (4. den pokusu), druhd aplikécia
v 6, den po invdzii, Velkost ddvky bola 2-krdt a 150 mg kg~ -1 ¥ivej hmoty. Aplikdcia
bola vykonané bez predchédzajicej hladovky. Létky boli suspendované v Dorfmanovom &i-
nidle a aplikované podia hmotnosti v objeme 0,65 a% 12 cm3. Krysém v kontrolnych ne-
liedenych skupinéch bolo zhodnym spdsobom aplikované per os samotné Dorfmanovo ginid-
lo. Koprologické vydetrenie trusu bolo vykonané v 6. den po invdzii (7. den pokusu)
pred druhou aplikdciou testovanej ldtky, alebo Dorfmanovho &inidla u kontrolnych sku-
pin. Pokus bol ukon&eny hladovkou na 7. den po invdzii & zabitf{m kr¥s na 8, den po in-
vézii (9. ded pokusu). O¥innost bola vyhodnotensé vykonanim helmintologicke] pitvy pr-
vych dvoch tretin tenkého &reva. U¥innost liefby bola vyjadrené v percentéch metddou
nepriamej sktivity podia Stewarda.

Zly¥enina podia vynélezu~prejavila dkinnost, ktord zodpovedd 38,1 % u¥innosti
Standardu (levamisol).

V§zneamny je fakt, %e doteraz nezndma zlu¥enina novej Struktiry prejavila W&innost
proti modelovému helmintu Nippostrongylus brasiliensis, ktord predstavuje 38,1 % u¥in-
nosti- Standardného prepardtu levamisol (u uvedeného modelového helmintu sa povaZuje za
pozoruhodnd d¥innost nad 20 %).

Zlb%eninu podia vyndlezu mo¥no pouZivat ako u¥innd zloZku antihelmintickjch‘pri-
pravkov, alebo ako medziprodukt pre daldie syntézy.

PREDMET VYNALEZU

1, N-Maleoyl-2,6-~dietylanilin vzorca

275
CH-COCH

CH-CO~NH=~

CZH5

2. Spdsob pripravy zld&eniny podia bodu 1 vyzna¥eny tym, Ze sa nechd reagoval 2,6-die-
tylanilin s ekvivalentnym mno¥stvom maleinanhydridu v benzéne za refluxu po dobu 1
aZ 15 mindt,




	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS

