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種 々の複素環式化合物の結核化学療法に関する研究

(其の4)Thiazole誘導体の結核菌発育抑制作用に関する研究 (Ⅱ)

楢 葉 通 信

1 結 論

1949年以来私は京都大学 医学部 薬学科教皇にて合成せられ,高橋教授 より患輿せられた合成品の結

核菌発育抑制作用に関する試簡管内の実験的研究を行った｡ Thia2;01e誘導体に就ては前回 (その2)

3化合物を報告したのみであるが,その後史に新合成品を得たので結核菌発育抑制作用に関する試験管

円の実験的研究を行った｡

2 辛験方法並びに成績

私は現在迄に Thi.TtzOle系新合成物39種 L/7:就て試験を行 ったが,その うち6種 は常温に於ては溶､妹に雛音容性なるた

めこれ らに裁ての試胎は不可能であったo私が現在迄に得た Thiazoユe誘鼻 体の給具 と前回 (其の 2)に於て発表 し

たものを合せて次の表 L/{掲げる｡ この場合,同時L/1L行 った P.A･S.の値は概ね32万倍であったO
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3 ･考 察

5の位置に benzylideneamino基 (-N:UH-く≡ 〉)を有するThiazole誘

導体にて 2-位置に isoam ylmercapto基 (No.78),mercapto基(No.87),
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isopropylmercapto(No.90),Benzylmercap.to基 (No.91)のいづれ をつ け

でも,その作用に大差卑く僅かに isoamylmercapto基のついたもーのが作 用が強い｡

叉5の位置に p･acetam ino-benzdidene･amino基 (-N;CH･く≡ 〉 -N H COCH3) を 有 す る

rhiazole誘導体にて No.79,No.80,由0.81,No.92.No.93,No.94にみ られ る如 く 2･位置 に種 ,ztの

側鎖をつけても,その作用 に大した変化を認めず,rTlethylmercapto基 (No.92)がつ いた ものが僅

かに作用が強い｡

更に又,これらの成績か ら5の位置にbenZ;ylidenamino基 がつ く場 合 も,結核菌 に対す る発育抑制

作用に著明な差異を認めないことが明かとなった｡

更に5に p-acetamino･benzyliden･amino基を,4 に propenyl基 を有 す る Thia2;01e議導体 に於

で 2･位置に種々の側鎖をつ けて (No･84,85,86,95,96,97,),その作用 を比較 したが著 明な差 異 を

認めなかった｡叉これらの値を 4･位置にpro.per)yl基 を有 しない化合物 と比較 す る とこれ らの間 には

作用の差が認められなかった｡

- 5の位置にcinnamal-amino基 (-N:CH･CH :CH-く≡ 〉) を有 す る Thiazole誘導体 は ･2･

位置に種々の側鎖をつけても (No.125,126,127,128,131) その作 用の比較 に大 した差異 を静 めなか

った｡何 isoa-yl-ercapto基 (Wo.127)がつい た ものが僅か に作用が張vl. 之 は前述の 5･の位置 に

benzylideneamino基を有する場合の誘導体(No.78,87,90,91) の作 用ゐ比較 に於 てみ られ た結果

と一致する｡ この場合5に cinnamal基,4に propenyl基 を有 す る Thiazole化合 物 に於 て ,2･位置

に側鎖をつけ換へても CNo.129,130,132),作用 に差 異 を認 めない｡

5に p･dimethylaminobenzylidene基 (･N :CH･く≡ 〉･N (CH3)2) を有 す る Thiazole化 合物

に於て,2･位置に側鎖をつけ換-ても (No.133,134,135)作 用 に著 明な差 を認 めなか った｡

No.164は前報告 〔其の2)に於て報 告した No.63 とは,革 に 2の転置 に n･butylmercapto基 の

代りに isoamylmercapto基を有するもので あるが ,No.63の試 験結果 の如 き著 明な抑制作 用 を認 め

なかった｡

結 論

1)Thia2;Ole誘導体39種の結核菌発育抑制作 用 を試 験 し,之 を前報 告 (其 の2) に於 ける 3種薪 ,蘇
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に 2･(n)･Butylmercapto･4lprOpeny1-51benzylidene･aminothia2;Ole(No.63) 〔16万倍発育抑制〕 と

比較 したが,これに匹敵する如 き著明な作用を有する化合物を発見し得なかった0

2)Thiazole誘導体の うち 5の位置に benzylideneamino基 ,p･acetaminobenzylideneamino基,

cinnamal基或は p-dimethylamino-benzylideneamino基等 を附着せしめた場合結核菌発育抑制作用

に対して,これ らの誘導体の問に蘇著な差異を認めなかった｡叉これ らの場合,更に4の位置にpropenyl

基 を附芳せ しめて も,その作用を高め得なかった｡

種 々e)複素環式化合物の結核化学療法に関する研究

(其の5)Pyridine,Pyridothia2;01e及び Phenyl･pyridyl･ether誘導体

の結核菌発育抑制作用に関する研究 (Ⅱ)

稲 葉 通 信

1 緒 論

Pyridine誘導体に就ては前回 (其の1)既に9化合物 を報告し,Pyridothia2;01e誘導体に就では12

化合物 を報告し,Pheny1-pyridylether誘導体転就ては 7化合物 を報告したが,其の後 これ らの各系

の新合成品を得たので結核菌発育抑制作用に関する試験管内の実験的研究 を行った0

2 賓験方法並びに成績

今回試験を行った Pyridine誘導体 3椎の轄核薗発育抑制作用は第 1表に ,Pyridothiazole誘導体19種 (内 6得は

醇煤に不醇のため試験不可能)は第2表!/I,Phenyトpyricly.lether誘導 捧 9種の示す他は第3未に示す通りであるQ

これらの場合,I-11時!/7'L行った P.A.S.の値は概ね32万倍にて抑制作用を二示した｡

第 1表 Pyridine誘導体

香 -夢 ` 構 造 式 二発 育 抑 制濃度 (倍数)

111 H昌潤 C2 5,000

114 "H等 Ad(NV ce 5,000

第 2表 Pyrididthiazole誘導体

番 号 構 造 式 者達育 抑 制濃度 (倍数)

21 C.H90願 望,qt -NH' 2,000

99 cc愈 〔"S㌢ -sc早 目5 5,000

100 cA命 ("S等 -sc3日7 5,000


