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Nazev diplomové prace: Strukturni obomény haemanthaminu

Predmétem této diplomové prace bylo pripravit dalsi sérii semisyntetickych derivata
haemanthaminu. Bylo pfipraveno 12 aromatickych esterovych derivatli haemanthaminu
a dva ethery. Latky byly nasledné identifikovdny pomoci MS, NMR analyzy, optické otacivosti
a nasledné podrobeny screeningu biologické aktivity. Deset pfipravenych derivati bylo
testovano na in vitro inhibi¢ni aktivitu vic¢i hAChE a hBuChE. VSechny derivaty byly
vyhodnoceny jako neaktivni (ICso > 10 uM). U 12 derivatl haemanthaminu byla testovana
antimykobakteridlni aktivita. Nejzajimavé;jsi antimykobakteridlni potencial proti kmenu Mtb
H37Ra vykazal derivat 11-O-(4-pentylbenzoyl)haemanthamin (MIC = 3,91 ug/ml), proti
kmenu M. aurum: 11-0O-(4-tercbutyllbenzoyl)haemanthamin, 11-O-(1-naftoyl)haemanthamin
a 11-0-(4-butylbenzoyl)haemanthamin (MICs=7,81 pg/ml), proti kmenu M. avium:
11-0-(4-pentylbenzoyl)haemanthamin, 11-0-(4-hexylbenzoyl)haemanthamin
(MICs =1,25 pg/ml), proti kmenu M. kansasii: 11-O-(4-pentylbenzoyl)haemanthamin
(MIC = 3,91 pg/ml), 11-0-(4-hexylbenzoyl)haemanthamin (MIC = 7,81 pg/ml), proti kmenu
M. smegmatis: 11-O-(1-naftoyl)haemanthamin (MIC = 7,81 pg/ml). U sedmi derivatd byla
testovana antimikrobialni aktivita vici riznym kmenlm mikroorganism(. VSechny latky byly
vyhodnoceny jako neaktivni (MICs > 125 uM/I). Vsoucasné dobé jsou derivaty
s nezajimavéjsi antimykobakteridlni aktivitou testovany na jejich toxicitu vic¢i HepG2

bunkam.
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