ABSTRAKT

Tématem této bakaldrské prace je problematika ziskané rezistence u metbhicilin-
rezistentniho Staphylococcus aureus (MRSA), vankomycin-rezistentniho Staphylococcus
aureus, Staphylococcus aureus se snizenou citlivosti k vankomycinu avankomycin-
rezistentnich enterokok(l, soucasnych moznosti 1é¢by infekci zpUsobenych témito kmeny,
pfipravou a hodnocenim antimikrobnich sloucenin potencialné uc¢innych nejen vici témto

rezistentnim Gram-pozitivnim patogenim.

Antibioticka rezistence je globalni problém, a proto je nutné vyvijet stale nova léciva.
Zakladem vSech nové pripravenych sloucenin je mafenid, coz je molekula vyuZivana k lé¢bé
lokdlnich infekci zplsobenych Gram-pozitivnimi i Gram-negativnimi bakteriemi. Jeho cilové
iminy byly pfipraveny z mafenid-acetatu a karbonylovych sloucenin jednokrokovou syntézou.
Vétsina téchto nové syntetizovanych latek jsou derivaty salicylaldehydd, dale byly pfipraveny
derivaty odvozené od 5-nitrothiofen-2-karbaldehydu a isatinu. VSech tfinact sloucenin bylo
pfipraveno v dostacujicim vytézku (50-95 %) a byla u nich otestovana antibakterialni (Gram-
pozitivni i Gram-negativni bakterie véetné MRSA), antimykobakteriadlni a antifungalni aktivita
pomoci mikrodiluéni bujénové metody. Nejnizsi hodnoty MIC (minimalni inhibi¢ni
koncentrace) v ramci antibakteridlniho, antimykobakteridlniho i antifungalniho hodnoceni
vykazovaly (E)-4-{[(2-hydroxy-3,5-dijodbenzyliden)amino]methyl}benzensulfonamid, (E)-4-
{[(5-chlor-2-hydroxy-3-jodbenzyliden)amino]methyl}benzensulfonamid a (E)-4-({[(5-

vy

byly 7,8 umol/l pro bakterie véetné MRSA, 3,9 umol/l pro houby a 3,9 pg/ml
pro mykobakterie. Vyhodnou se ukazala zejména substituce tézsimi halogeny a pfitomnost
dvou halogend v molekule. Vsechny nové derivaty zaroven vykazovaly vyssi in vitro
antimikrobidlni U¢inek nez vychozi mafenid, nékteré z nich byly stejné Gcinné ¢i lepsi nez

standardy pouzité ke srovnani.



