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Amaryllidaceae alkaloidy haemantaminového typu sa vyznacuju zaujimvaou
biologickou aktivitou. Do tejto skupiny patri aj alkaloid vittatin s protinddorovymi,
antibakteridlnymi, antimykotickymi a antimalarickymi Uc¢inkami. Hoci vittatin neinhibuje
cholinesterazy, jeho derivaty vykazali slubnu aktivitu proti butyrylcholinesteraze, ktora je
jednym z cielov potencialnych lie€iv v terapii Alzheimerovej choroby.

Vramci tejto diplomovej prace bola pripravend dalSia séria polosyntetickych
derivatov vittatinu z cielom preskimat ich biologickd aktivitu. Reakciou s acylchloridmi
vzniklo 11 aromatickych esterov. ldentifikacia pripravenych latok bola vykonand pomocou
ESI-HRMS, NMR a zmeranim optickej otacavosti.

Derivaty boli testované na inhibiénd aktivitu voéi ludskym cholinesterazam.
Vysledky ukazali, Ze latky neboli aktivne voci acetylcholinesteraze, ale takmer vsetky boli
schopné inhibovat butyrylcholinesterdzu. Najaktivnejsi bol 3-O-(6-chloro-2-fluoro-3-
metylbenzoyl)vittatin s hodnotou ICso 0,29 + 0,03 uM. Podla vypocitanej hodnoty logBB
moze lahko prenikat cez HEB a ma potencial pésobit v CNS.

Stanovena bola tieZ cytotoxicita pripravenych latok. Testovala sa in vitro na 9
nadorovych a na jednej nenddorovej bunkovej linii. Miernu cytotoxicku aktivitu vykazal
iba 3-0-(3,5-dimetylbenzoyl)vittatin proti bunkdam kolorektdlneho adenokarcindému

HT-29. Ziadny z testovanych derivatov neznizoval viabilitu zdravych buniek (MRC-5).
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