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Nazev diplomové prace: Derivaty chinoxalin-2-karboxylové kyseliny jako potencidlni

antimikrobni latky

I pres dostupnost provétenych 1écebnych rezimi ziistava tuberkuldza nejcastéjsi pri¢inou umrti
mezi infekénimi nemocemi. Jednou z pfic¢in selhani snah o eradikaci této nemoci je 1ékova
rezistence. Tato skute¢nost zvySuje celosvétové usili ve vyvoji novych antituberkulotik. V ramci
naseho dlouhodobého vyzkumu derivati pyrazinu jsme pfipravili sérii N-substituovanych
chinoxalin-2-karboxamidl, viz obr. nize. Chinoxalin-2-karboxylova kyselina byla aktivovana
pusobenim oxalyl chloridu a posléze reagovala s riznymi aniliny ¢i benzylaminy za pifitomnosti
pyridinu za michani pii laboratorni teploté ptes noc. Ziskané surové produkty byly déle ¢istény
pomoci flash chromatografie. Finalni produkty byly hodnoceny na in vitro antimikrobialni
aktivitu vici Sesti mykobakteridlnim kmentim, osmi kmendm hub, ctyfem gram-pozitivhim a
Ctyfem gram-negativnim bakteridlnim kmentim klinického vyznamu. NejslibngjSich vysledka a
pug/mL, MICy ransasii = 50 pg/mL, MICys gyiwm = 50 pg/mL, MICys gypum = 125 pg/mL, MICy,
smegmatis > 250 pg/mL) bylo dosazeno u N-(4-methoxybenzyl)chinoxalin-2-karboxamidu (JZAS-

9), ktery vykazal rovné€z nizkou toxicitu (index selektivity acinku SI = 16).



R =H, 3-CF3, 3-OH, 4-OH, 3,5-diOCH3; R'=H, 2-Cl, 2-CH3, 3-Cl, 3-F, 3-CF3,
4-CHg, 4-OCHg3, 4-OH, 2,5- diOCHj;, 3,5-diOCH34

Obr. Chemické struktury finalnich sloucenin.
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