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Néazev rigorézni prace Derivaty pyrazinu jako potencialni antituberkulotika

Pyrazinamid (PZA) jako tradi¢ni antituberkulotikum a pomérné jednoducha molekula nabizi mnoho moznosti
obmény své stavby, €imzZ |ze ziskat nové entity s vy§Si antimykobakterialni u€innosti. Bylo pfipraveno 14
dosud nepopsanych slou€enin odvozenych od 3-chlorpyrazin-2,5-dikarbonitrilu nukleofilni substituci
alifatickymi, cykloalifatickymi pfipadné heterocyklickymi aminy v poloze 3. VSechny latky byly podrobeny in
vitro antimykobakterialnimu, antibakterialnimu a antifungalnimu testovani. NejvysSi aktivitu kontra M.
tuberculosis H37Rv vykazovaly vy$3&i alifatické homology, pficemz nejlepSiho vysledku srovnatelného s PZA
dosahl 3-heptylaminopyrazin-2,5-dikarbonitril s MIC 12,5 ug/ml. Navic u nékolika latek (zejména u 3-
hexylaminpyrazin-2,5-dikarbonitrilu) byla prokazana u&innost proti kmenim M. kansasii a M. avium, jez jsou
povazovany za vuci PZA rezistentni. Nebyla zaznamenana Zadna antibakterialni a pouze zanedbatelna
antimykoticka aktivita. Molekuly byly popsany zakladnimi chemicko-fyzikalnimi parametry v&etné teploty tani,
NMR a IR spektry. V zavéru je vedena diskuze o vlivu lipofility syntetizovanych slou¢enin na
antituberkulotickou aktivitu potazmo o vztahu struktury a antimykobakterialni inhibice.



