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I. ARYLIDY HYDROKSYKWASOW AROMATYCZNYCH

Z Laboratorium Technologicznego Dezynfekeji, Dezynsekeji, Deratyzacji
Ministerstwa Zdrowia i Opieki Spolecznej w Warszawie

WSTEP

Zwiazki toksyczne, dzialajace przeciwbakteryjnie. obejmuja wiele grup
substancji chemicznych, jednak przedmiotem niniejszej pracy przeprowa-
dzonej w Laboratorium Technologicznym Dezynfekeji, Dezynsekeji, De-
ratyzacji, chemicznej i mikrobiologicznej, jest grupa podstawionych ami-
dow kwasowych, w szczegélnosci za$§ aromatycznych pochodnych hydro-
ksykwasdéw aromatycznych. Zwigzki te wykazujg szeroki zakres dzialania
przeciwbakteryjnego i grzybobdjczego oraz szereg innych cennych wlasci-

“wosci, jak niewielka toksycznosé dla cieplokrwistych, brak dzialania dra-
Zznigcego skore, bezwonno$e.
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Stosowane metody syntezy opieraly sie na: 1) kondensacji hydroksy-
kwasow aromatycznych lub ich pochodnych chlorowcowanych z odpowied- -
nimi aminami lub ich pochodnymi chlorowcowanymi, 2) chlorowcowaniu
podstawionych amidéw, 3) acylowaniu amin za pomocg chlorkéow kwaso-
wych — metode te stosowano przy acylowaniu amin sulfonowanych.

Wychodzac z kwasu salicylowego, 5-chlorosalicylowego, p-hydroksy-
benzoesowego; m-hydroksybenzoesowego, a-hydroksynaftoesowego oraz
odpowiednich  amin-aniliny, p-chloroaniliny, p-fenylenodwuaminy,
2,4-dwuchloroaniliny, o-fenylenodwuaminy, 3,4-dwuchloroaniliny, 2,5-
-dwuchloroaniliny otrzymano kilkanascie pochodnych.

Wyzej wymienione preparaty syntetyzowano mefoda kondensacji, sto-
sujac jako czynnik kondensujacy PCl; w toluenie.

Proby chlorowcowania podstawionych amidéw przeprowadzono, chloru-
jac 4-chloroanilid kwasu salicylowego. Stwierdzono, ze podczas chlorowa-
nia 4-chloroanilidu kwasu salicylowego w zawiesinie alkoholowej, powsta-
je glownie 4-chloroanilid kw. 5-chlorosalicylowego oraz w zalezno$ci od
Hosci doprowadzonego chloru, rézne ilosci pochodnych chlorowcowanych.
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Tabela
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Wiasciwosei przeciwbakteryjne arylidéw hydroksykwasow aromatycznych w porow -
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Nr 6 Wplyw DDT i HCH na krew szczurow

Nazwa zwigzku
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W produktach hydrolizy znajdowano glownie kwas 5-chlorosalicylowy
araz 4-chloroaniline.

Wszystkie anilidy kwasu salicylowego, o ktérych mowa wyzej, sa
zwigzkami trudno rozpuszczalnymi w wodzie, dobrze w alkaliach. W celu
otrzymania pochodnych o lepszej rozpuszczalnosci w wodzie przeprowa-
dzono proby syntezy zwiazkoéw podstawionych w aromatycznym pierscie-
niu amin grupg sulfonowsg. Pochodne takie otrzymano, acylujgc aroma-
tyczne kwasy aminosulfonowe, chlorkiem kwasu 2-acetoksybenzoesowego
w pirydynie.

Uzyskane zwigzki i ich witasnosci przeciwbakteryjne obok fenoli, chlo-
rofenoli oraz kwasu salicylowego zestawiono w tabeli 1.

Anilidy kwasu salicylowego sa zwigzkami trudno rozpuszczalnymi
w wodzie — z tego wzgledu do badan mikrobiologicznych uzyto soli so-
dowych tych zwigzkow.

Najnizsze stezenie aktywne (warto$¢ graniczna calkowitego zahamowa-
nia wzrostu) okreslono metoda seryjnych rozcienczen (Eugeniusz Wysocki,
Bozena Borzynska) na szczepach bakteryjnych: 1) Staphylococcus aureus
858-wyhodowany z ropy w PZH w 1956 r. 2) Escherichia coli 46 — wyho-
dowany z katu w PZH w 1850 r.

Najwiekszg aktywnos$é przeciwbakteryjng wykazaly te sposréd przeba-
danych anilidéw hvdroksykwasow aromatycznych, ktore posiadajg grupe
hydroksylowg w polozeniu orto- do acylujgcej grupy karboksylowej i row-
noczednie przynajmniej po jednym chlorowcu w obu piersécieniach.
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