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RieSenie sa tyka doteraz neznameho 6-
J -formamido-2-benzotiazolintibnu vzorca
|

a spdsobu jeho pripravy.

Reakcia sa uskutofiiuje formyldciou €-
-amino-2-benzotiazolintiénu 85 %-nou kyse-
linou mravéou pri teplote varu. Nova zlice-
nina je antimykobakteridlne ufinnd proti
tuberkuléznym mykobaktéridm, najmé pro-
ti atypickym kmeiiom M. avium, M. fortui-
tum a M. kansasii; moZno ju pouZivat ako
aéinnd zloZku antimykobakteridlnych pri-
pravkov, alebo ako medziprodukt pre dalSie
syntézy.
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Predmetom vyndlezu je 6-formamido-2-
-benzotiazolintién. 2-Benzotiazolinti6n je an-
timikrobildne d¢innéd zludenina. Ako fungi-
cid je ufinnou zloZkou zavedeného prepa-
ratu Dermacid, okrem toho je u€inny aj an-
timykobakteridlne.

Teraz bolo zistené, Ze do teraz nezndma
zlugenina vzorca ‘

NN .
HCO NHU IC_':S
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je ti€innd proti typickym tuberkuléznym my-
kobaktéridm Mycobacterium (M.) tubercu-
losis Hy;R,, aj proti atypickym tuberkul6z-
nym mykobaktéridm M. kansasii. M. avium
a M. fortuitum.

Stdasne bol zisteny spésob pripravy uve-
denej zli¢eniny na bize 6-amino-2-benzotia-
zolintionu. Reakcia sa uskutoiiuje acyla-
ciou 6-amino-2-benzotiazolintiénu 85 %-nou
kyselinou mravfou v moldrnom pomere 1:
:4a71:12 pri teplote 70 aZ 101 °C po do-
bu 1 aZ 30 mindt.
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Nasledujice priklady bliZ8ie osvetlujq, ale
nijako neobmedzuji pripravu a vlastnosti
zludeniny podla vynélezu.

Priklad 1
Priprava 8-formamido-2-benzotiazolintiénu

6-Amino-2-benzotiazolyntién (5,45 g, 0,03
moélu) a 85 %-nd kyselina mravéia {7,5 cm?,
9 g, 0,166 m6lu) boli spolu zahriate do va-
ru. Po dvoch mindtach varu sa zmes od-
stavila na 30 minft, potom sa vyliala do
studenej vody (300 cm3). Ziskal sa Gisty 6-
-formamido-2-benzotiazolintiéon o t. t. 257
az 259,5 °C za rozkladu, ktory okrem do-
kladného premyvania vodou do neutrdlnej
reakcie nevyZadoval dal$ie ¢istenie. V{ta-
7ok &inil 5,7 g (89,5 %).

Pre CgHSNBOSQ (212,29]

vypoditané:
45,26 % C, 3,80 % H, 13,20 % N, 30,21 % S,

zistené:
45,56 % C, 3,67 % H, 13,08 % N, 30,32 % S.

Priklad 2
Antimykobakteridlna ufinnost zli€eniny

podla vyndlezu v porovnani s udéinnostou
znamych antituberkulotik

Létka MIC oproti Mycobacterium {ug . cm=3)
the. kansasii avium fortuitum
HxR, PKG 8 16/18 ¢. 1021
Zlicgenina podla vynélezu 25 25 25 50
Izoniazid (INH} 1 5 50 25
Etionamid (ETA) 5 25 25 50
MIC = miniméina inhibi&nd koncentrécia v ug.cm™3

Antimykobakteridlna ac¢innost proti tu-
berkul6znym mykobaktéridm bola sledova-
né v tekutej Sulovej péde zriedovacim tes-
tom. Ako rozptstadlo bol pouZity dimetyl-
sulfoxid. Vyslednd koncentrdcia latok v po-
de bola 0,5, 1, 5, 10, 25, 50 a 100 ug.cm~9.
Vyznamny je fakt, Ze zldfenina podla vy-
ndlezu je novej, doteraz neznémej Struk-

tiry a svojou antimykobakteridlnou uéin-
nostou, najm#i proti atypickym tuberkuléz-
nym mykobaktéridm je porovnatelnd so zné-
mymi antituberkulotikami Izoniazid a Etion-
amid. Zligeninu podla vyndlezu moZno po-
uzivatl ako @€innd zloZku antimykobakterigl-
nych pripravkov, alebo ako medziprodukt
pre dalsie syntézy.

PREDMET VYNALEZU

1. 8-Formamido-2-benzotiazolintién vzorca
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2. Spdsob pripravy zlu¢eniny podla ho-
du 1 vyznafeny tym, Ze sa nechd reagovat
6-amino-2-benzotiazolintién s 85 %-nou ky-
selinou mrav€ou v moldrnom pomere 1 : 4
az 1 : 12 pri teplote 70 aZ 101 °C po dobu
1 aZ 30 minat,
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