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Zavedeni terc-butylovych skupin do molekuly benzoxazol( vede ke zvyseni lipofility a tim
i snazsi penetraci lipoidni mykobakterialni sténou. Z nami pripravené série 5,7-di-terc-
butyl-benzoxazolu substituovanych v poloze 2 aromatickym substituentem vykazalo
nékolik derivat( 100-90 % aktivitu v koncentraci 6,25 pg/ml vaci Mycobacterium
tuberculosis H37Rv. Protoze se benzoxazoly metabolicky pravdépodobné oteviraji, je
cilem tohoto prispévku priprava substituovanych N-(3,5-di-terc-butyl-2-
hydroxyphenyl)benzamidu a pyridinkarboxamidd, jejich tzv. ,,otevienych forem*, které
mohou byt rovnéz povazovany za ,,prevracené salicylanilidy“, u nichz byla také nalezena
vyznamna antituberkuloticka aktivita.

Syntéza analogl nejucinnéjsich benzoxazoll vychazela z 2-amino-3,5-di-terc-butylfenolu,
ktery byl pripraven reakci 3,5-di-terc-butyl-1,2-benzochinonu s amoniakem a naslednou
redukci chinoniminu. Takto ziskany DTB-aminofenol byl kondenzovan s prislusnymi
aromatickymi ¢i heteroaromatickymi kyselinami za pridavku PCl3 v chlorbenzenu.
Pomérné dlouha reakcni doba vedla ke zvySovani podilu barevnych vedlejsich produktt v
neprospéch pozadovaného produktu. Proto bylo pristoupeno k reakci v mikrovinném
reaktoru, ktery znacné zkratil dobu reakce z hodin na minuty. Jako vedlejsi produkty byly
vyizolovany téz benzoxazoly, které diky své hydroxylové skupiné svétélkuji pod UV 254
nm. Avsak nejlepsi metodou pro pripravu téchto latek se jevi kondenzace DTB-
aminofenolu se samostatné pripravenym chloridem kyseliny. Pripravené amidy byly
prevedeny reakci s Lawessonovym cinidlem na prislusné thioamidy, jejichz cyklizace
vedla Castecné téz k benzothiazoldm. U pripravenych latek a jejich sirnych analogl bude
stanovena antituberkuloticka aktivita a porovnana s predlohovymi latkami.
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