ABSTRAKT

Tématem této diplomové prace je syntéza derivatl rhodaninu a studium jejich
biologické aktivity, zejména jako potencialnich inhibitor( cholinesterdz. Tato skupina latek se

uplatfiuje v terapii rllznych onemocnéni, napf. Alzheimerovy choroby nebo myasthenia gravis.

VSechny syntetizované slouceniny vychazeji ze struktury rhodaninu (2-
thioxothiazolidin-4-on), coZ je vyznamna heterocyklickd sloucenina se Sirokym spektrem
biologickych aktivit. Tuto strukturu lze ridzné modifikovat, ¢ehoZ lze vyuZit pfi vyvoji novych
nebo protirakovinového ucinku také antibakterialni a antifungdlni Ucinek, ale také inhibi¢ni

aktivita vaci rGznym enzym, napt. cholinesterdzam.

Bylo nasyntetizovano sedmndct sloucenin v dostate¢ném mnozZstvi pro charakterizaci
a hodnoceni biologické aktivity (7-93 %). Ve vétsSiné pripadud se jedna o amidy, které vychazi
ze struktury 2-thioxothiazolidin-4-onu nebo thiazolidin-2,4-dionu, a byly pfipraveny
karbodiimidovym couplingem, ostatni derivaty vychazi ze struktury 2-thioxothiazolidin-4-onu
a 2,4-dioxothiazolidin-3-octové kyseliny a jedna se o nenasycené slouceniny pfipravené

Knoevenagelovou kondenzaci v ledové kyseliné octové.

U vSech sloucenin byla otestovdna jejich inhibi¢ni aktivita vici cholinesterdzam, tj.
acetylcholinesteraze (AChE) a butyrylcholinesterdze (BChE) pomoci Ellmanovy metody
(vysledky byly vyjadieny jako hodnoty ICso), u nejucinnéjsi slouceniny byl stanoven i typ
inhibice. Dale byla testovana jejich antibakteridlni (vici G+ a G- bakteriim), antifungdlni a

antimykobakteridlni aktivita pomoci mikrodilu¢ni bujénové metody (vysledky byly vyjadieny

evvs

evvs

hodnoty MIC byly stanoveny u (Z2)-5-(5-brom-2-hydroxybenzyliden)-3-methyl-2-
thioxothiazolidin-4-onu, (2)-2-[5-(5-brom-2-hydroxybenzyliden)-2,4-dioxothiazolidin-3-
ylloctové kyseliny a (2)-5-(5-brom-2-hydroxybenzyliden)-2-thioxothiazolidin-4-onu: 125
umol/I pro bakterie, 62,5 umol/l pro houby a 15,625 pg/ml pro mykobakterie.
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