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Tuberkuléza je infekéni onemocnéni se stale vyssi ro¢ni incidenci. Odolnost patogenu,
jmenovité mykobakterie Mycobacterium (M.) tuberculosis, k 1€6¢bé se stale zvySuje, a to 1 proti
kombinované terapii. V roce 2020 byla tuberkuléza druhou nejCastéjSi pfi¢inou umrti
na infekéni onemocnéni (prvni bylo onemocnéni COVID-19) a vyzadala si pfiblizné
1,5 milionu obéti. Do budoucna se odhaduje, ze kvili oslabeni populace COVIDem-19 tato
Cisla jesté porostou.

Cilem prace bylo vyvinout derivaty odvozené od diive studovanych 1H-tetrazoll a
1,3,4-oxadiazolu se stericky stinénym atomem siry pomoci methylové substituce (Obr. I). Tim
by byla sira chranéna pfed metabolickou oxidaci, diky cemuz by se mohla zvysit aktivita téchto
latek proti rezistentnim mykobakteridlnim kmentim a stejnym mechanismem by také mélo dojit
k prodlouZeni jejich biologického polocasu. Byly ptipraveny dvé série cilovych sloucenin,
tetrazolova fada a oxadiazolova fada, obé zahrnovaly ¢tyfi slouceniny, u kterych byla stanovena

a porovnéana antimykobakterialni aktivita s jejich pfedlohovymi latkami.
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Obr. I - Derivity 1H-tetrazolii (vlevo) a 1,3,4-oxadiazolii (vpravo) s vyznacenym sterickym stinénim
Jako dalsi byly v ramci tfeti série syntetizovany analogy antimykobakteridlné i¢innych
3,5-dinitrofenyl oxadiazoli, u kterych byla provedena zména jedné nitroskupiny za skupinu
halogenovou (Obr. II). V blizké budoucnosti bude sledovan efekt této substituce na ucinek,

biologicky polocas a dalsi vybrané vlastnosti.
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Obr. II — Analogy 3,5-dinitrofenyloxadiazolii s vyznacenou zaménou nitroskupiny za halogenovou skupinu



