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Die Hydrazone la und 2a sind als antimycobakteriell
wirksame Agenzien beschrieben [1, 2]. Fiir 1a wurde eine
Inhibition der mycobakteriellen Ribonucleotidreduktase
gezeigt [3]. Von den formal abgeleiteten Amidrazonen 1b
und 2b zeigt lediglich 2b antimycobakterielle Aktivitit
[4].

Das eingesetzte Benzothiazol-2-carbonsidurehydrazid wurde
durch Hydrazinolyse des aus 2-Aminothiophenol und
Oxalsdurediethylester zugénglichen Benzothiazol-2-carbon-
sdureethylesters dargestellt [5].

Ziel der vorliegenden Untersuchungen war es, durch Um-
setzung der Imidester 3 mit Hetarylcarbonsdurehydraziden
die strukturell ihnlichen N'-hetarylcarbonylsubstituierten
Amidrazone 4 darzustellen. Diese sollten durch intramole-
kulare Cyclisierung in die 3,5-Dihetaryl-1,2,4-triazole 5
tiberfithrt werden. 5f und Sh wurden bereits als potentielle
Xanthinoxidaseinhibitoren bereits untersucht [6].

In der Mehrzahl der Fille lieBen sich die angestrebten
N'-Hetarylcarbonylamidrazone 4 jedoch nicht isolieren
sondern bildeten mit dem Losungsmittel gelartige Inter-
mediate welche bei hoherer Temperatur ebenfalls zu den
3,5-Dihetaryl-1,2,4-triazolen 5 cyclisierten.

Das Vorliegen eines 2-Protonensinguletts und eines 1-Pro-
tonensinguletts im "H-NMR (D¢-DMSO) belegte die in
Schema gezeigte Aminohydrazonform fiir die N'-Hetaryl-
carbonylamidrazone 4. Die im 'H-NMR charakteristischen
NH-Signale der 3,5-Dihetaryl-1,2,4-triazole 5 erschienen
bei 14-15 ppm.

Tabelle 1: MHK (ug/ml) der N'-hetarylcarbonylsubstituierten
Amidrazone 4a—c und 3,5-Dihetaryl-1,2,4-triazole

Sa-h [7]
R' R? M. M. M. M.
tuber- avium intra- lufu
culosis cellulare

Hs; Rv SN 304 SN 403 L 209

4a 2-Pyrazinyl- 2-Pyridyl- >32  >32 >32 16
4b 2-Pyridyl- 2-Pyridyl- 32 >32 32 32
4c 2-Pyridyl- 2-Benzothiazolyl- >32  >16 >16 >16
5a 2-Chinolyl- 4-Pyridyl- >32  >32 >32 >32
5b 2-Pyrazinyl- 4-Pyridyl- >32  >32 >32 >32
Sc 2-Pyridyl- 2-Benzothiazolyl- >16 >16 16 32
5d 2-Pyridyl- 2-Pyridyl- >32 >32 >32 >32
Se 2-Pyridyl- 3-Pyridyl- >32 >32 8 >32
5f 2-Pyridyl- 4-Pyridyl- 4 >32 8 >32
5g 2-Pyridyl-1-oxid- 4-Pyridyl- >32 >32 >32 >32
5h 2-Thienyl- 4-Pyridyl- 8 >32 >32 >32

Isonicotinsdurehydrazid 0- 16 4 4

,08

Experimenteller Teil

Die Darstellung der Imidester, deren Umsetzung mit Hetarylcarbonséurehy-
draziden und die Bestimmung der MHK erfolgt analog zu einer friiheren
Mitteilung [4]. Alle Verbindungen wurden elementaranalytisch, massen-
spektroskopisch und 'H-NMR-spektroskopisch charakterisiert [7].
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Der Einbau eines Carbonylspacers zwischen dem N' und D-06120 Halle
dem N'-Hetarylsubstituenten fiihrt in jedem Fall zu nicht
antimycobakteriell wirksamen Verbindungen (1b vs. 4b,
2b vs. 4c¢). Unter den 3,5-Dihetaryl-1,2,4-triazolen 5 er-
wiesen sich einige Derivate als méBig wirksam.
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