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Pyrazinamid (PZA) jako tradiční antituberkulotikum a poměrně jednoduchá molekula nabízí mnoho možností 
obměny své stavby, čímž lze získat nové entity s vyšší antimykobakteriální účinností. Bylo připraveno 14 
dosud nepopsaných sloučenin odvozených od 3-chlorpyrazin-2,5-dikarbonitrilu nukleofilní substitucí 
alifatickými, cykloalifatickými případně heterocyklickými aminy v poloze 3. Všechny látky byly podrobeny in 
vitro antimykobakteriálnímu, antibakteriálnímu a antifungálnímu testování. Nejvyšší aktivitu kontra M. 
tuberculosis H37Rv vykazovaly vyšší alifatické homology, přičemž nejlepšího výsledku srovnatelného s PZA 
dosáhl 3-heptylaminopyrazin-2,5-dikarbonitril s MIC 12,5 µg/ml. Navíc u několika látek (zejména u 3-
hexylaminpyrazin-2,5-dikarbonitrilu) byla prokázána účinnost proti kmenům M. kansasii a M. avium, jež jsou 
považovány za vúči PZA rezistentní. Nebyla zaznamenána žádná antibakteriální a pouze zanedbatelná 
antimykotická aktivita. Molekuly byly popsány základními chemicko-fyzikálními parametry včetně teploty tání, 
NMR a IR spektry. V závěru je vedena diskuze o vlivu lipofility syntetizovaných sloučenin na 
antituberkulotickou aktivitu potažmo o vztahu struktury a antimykobakteriální inhibice. 
 


