(A m. kir. Horthy Miklés Tudomdnyegyetem Kortani és Bakteriologiai Intézetébél és a Ma-
gvar Biologiai Kutatéintézethdl.)

VIZOLDEKONY SULFANILAMIDSZARMAZEKOK.
Irta: Dr. Ivinovics GYORGY (Szeged.)

A p-aminobenzolsulfamid (réviden sulfanilamid) és fontosabb szarma-
zékainak 4. m. a sulfapyridinnek, sulfathiazolnak hatranyos tulajdonsaguk
az, hogy vizben kevéssé oldodnak és emiait parenteralisan nem alkalmazha-
tok. Az oldékony natrium séiknak hatranya viszont az, hogy vizes oldatuk
vegyhatasa ph 9 koriil van, ami miatt a szovetekre izgatélag hathatnak. A
sulfanilamid-szarmazékok polycarbonsavakkal képzett félamidjainak natrium
soi igen vizoldékonyak: e vegyiiletek azonban pl. a succinylsulfanilamid alig
hatasosak és therdpias tulajdonsdguk csak olyan fokban érvényesiil, milyen
mértékben a szervezetben desacylezédnek (1,2, 3). Azel6bbi szempontokra vald
tekintettel a sulfanilamid sulfoxylat szarmazékainak natrium séja valt be
eddig legjobban a parenteralis kezelések céljaira. A p-amino-benzolsulfamid-
methylensulfoxysavas natrium séja az aequivalens silyok tekintetbevételével
a sulfanilamidnél csak valamivel kevésbbé hatasos (3, 4. 5). Bauer és Ro-
SENTHAL (6) a p-amino-benzolsulfosav-carboxyanilideket és a p-amino benzol-
sulfo-amideoecetsavat megfeleld vizoldékonyaknak talaltdk, de kisfoki haté-
suk miatt klinikai alkalmazasukra ezideig még nem keriilt sor.

A kovetkezékben leirjuk néhany tjabb vizoldékony sulfanilamid-szar-
mazék eldallitasat: e vegyiiletek therdapias hatdsanak vizsgalataval masuit

foglalkozunk.
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4-amino-benzolsulfo-p-aminopropionsav (I): 2 gr f-alanint 10 cem 20 %-os
natronligban oldunk. Ezutan részletekben két o6ra alatt 8 gr 4-acetylamino-
benzolsulfosav-chloridot adunk hozza, mikiézben az elegyet egész id6 alatt eré-
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lyesen razogatjuk. Az oldatot 10 cem vizzel higitjuk és vegyhatasat tomény
sosavval kongosavanytra allitjuk be. Jégszekrényben allas utan a 4-acetyl-
amino-benzolsulfo-aminopropionsav kristalyos tomegben valik ki. Az igy nyert
N-acetyl szarmazékot iivegsziir6n sziirjiik, majd desacetylezés végett 20 cem
5 n. HCl-ben suspendaljuk, s visszafoly6s hiitével ellatott lombikban 20’-ig
[6zziik. Jégszekrényben allas utan kivélott kristalyokat leszirjiik és annyi
10 %-0os NaOH-ban oldjuk, hogy az oldat vegyhatdsa gyengén lagos legyen.
[izutan az oldatot 10 %-os sosavval kongovioros mellett megsavanyitjuk és a
kristalyosan kivalé 4-amino-benzolsulfe-g-aminopropionsavat 25 %-os alko-
holbol atkristédlyositjuk. Termelés 1, 9 gr. :

A vegyiilet: C,H,,O,N.S, H.O 117°o0n olvad. 60°o0n CaCl, folott
vaacumban szaritott anyaggal végzett analysis eredménye:

N % talalt (Kjeldahl szerint) 10,58
elmbleti: .- a6 10,68

Az anyag huzamosabb ideig 100°-ra hevitve gyengén megbarnul, ami
miatt a kristalyvizmentes anyagot analysis céljaira alkalmatlannak véltiik.

4-amino-benzolsulfo-aminoaethansulfosav-hydrochlorid (11): 1,25 gr. tau-
rint 10 cem 10 %-os natronligban oldunk, majd erélyes razogatas kozben
tobb kis részletben 2.7 gr acetylamino-benzolsulfosav-chloridot adunk hozza.
Miutéan az osszes savchlorid oldatba ment az elegyet 2 oraig allni hagyjuk,
majd 10 ccm 12 n. sésavat adunk hozza és az oldatot 15 percig toldalékesdvel
ellatott lombikban forraljuk. Az allas utan kivalott kristdlyok gyiijtve és kis
mennyiségii conc. sosavbhol ismételten aikristalyositva.

A vegyiilet: C.H,;O,N,S,Cl kapillarisban heviive 260°-on barnul és
lysise:

N % talélt e e SO0

elméleti: V5 05 w7000 886

4-amino-benzolsulfo-4 -oxy-5"-carboxy-anilid (I11): 4,1 gr 5-aminosalicyl-
savat 20 ccm 10 %-os natronligban oldunk és 1 6ra alatt tobb részletben al-
landé razogatas kozben 6.8 gr savchloridot adunk hozza. A reaktio folyamén
az elegy vegyhatasat éllandéan ellendrizziik, s mikor az savanyiva valik,
20 %-os natronliggal gyengén lugositjuk. A reaktio befejeztével az elegy 100
cem destillalt vizzel higitva és conc. sGsavval kongopapir mellet! megsava-
nyitva. A kivalott csapadékot vizzel mossuk és 70 cem 5 n. sésav és 20 cem
95 %-os alkohol keverékben suspendaljuk és visszafolyés hiitovel ellatva, 40
percig forraljuk. Jégszekrényben allas utan kivalott 4-aminobenzolsulfo-4'-
exy-5-carboxy-anilid-hydrochloridot iivegsziiron gyiijtjiik és jéghideg conc.
sosavval atmossuk. A kristalyos tomeget 200 ccm dest.-vizben suspendaljuk
és annyi 10 %-os natronligot adunk hozza, mig teljes egészében feloldéodik.
Az oldatban 1év6 kevés tisztatalansagot sziiréssel eltavolitjuk, majd conc. sé-
savval kongopapir segitségével vegyhatdsat éppen savanyira allitjuk. A ki-
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valott csapadékot gyiijtjiik és vizzel mossuk. majd kétszer 30 %-os alkoholbol
atkristalyositjuk. Az atkristdlyositasnal az oldatot csontszénnel deritjiik. Ter-
melés 5.7 gr.

A vegyiilet: C,,H,,O;N.S bomlaskiozben 205°-on olvad. A szaritott (100
C° CaCl,) anyag analysise:
NG TOAEREE T R e
elmélefi i S o B IRIENRgh

Osszefoglalis: Harom. eddig le nem irt vizoldékony sulfanilamid-szér-
mazéknak 4. m. a 4-amino-benzolsulfo-g-amino-propionsav. 4-amino-benzolsul-
fo-aminoaethansulfosav-hydrochlorid és a 4-animo-benzolsulfo-4’-0oxy-5"-car-
boxy-anilid eléallitasat ismertetjiik. E vegyiiletek chemotherapias hatasaval
masutt foglalkozunk.

(Aus dem Pathologischen und Bakteriologischen Institut der kion. ung. Horthy Miklos Uni-
versitit und aus dem Ungarischen Biologischen Forschungsinstitut.)

WASSERLOSLICHE SULFANILAMIDDERIVATE.

Von G. IviAnovics (Szeged.)

Zusammenfassung:

Es wird die Darstellung folgender 3 neuen, wasserloslichen p-Amino-
benzolsulfamid Derivaten beschrieben: 4-Aminobenzolsulfo-g-aminopropion-
saure (I; aus 25 %-igem Alkohol farblose Nadeln mit 1 mol. Krystalwasser
vom Schmp. 117°), 4-Aminobenzolsulfo amino - aethansulfoséure - hydrochlorid
(I1; aus konc. Salzsdure farblose Nadeln; Schmp. bei 260° beginnende Zers.),
4-Aminobenzolsulfo-4’-oxy-5"-carboxy-anilid (I11; aus 30-igem Alkohol farblose
Nadeln vom Schmp. 205°). I ist in Wasser miBig. in der aequivalenten
Menge verd. Natronlauge leicht loslich; I1 ist in Wasser duBBerst leicht loslich;
IIT ist in verd. Nartonlauge leicht loslich. Die pharmakologische Untersu-
chung der Verbindung wird an anderer Stelle besprochen.
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