Abstrakt

Jednou z moznosti, jak zmirnit celosvétovy problém antibiotické rezistence, je mimo
jiné i syntéza a vyvoj novych antimikrobnich latek. VSechny latky pfipravené v rdmci této prace
vychazi z molekuly 4-amino-1-benzylpiperidinu nebo jeho izomeru 4-(piperidin-1-
ylmethyl)anilinu. Vychozi molekula byla zvolena na zakladé aktivity zjiSténé v predeslych
pracich. Pomoci tfinacti jednokrokovych syntéz byly pfipraveny iminy, a to reakci vychozi
molekuly aminu s pfislusSnym aldehydem. Dvé dalsi syntézy vedly ke vzniku amid( reakci
vychozi molekuly s prislusnou salicylovou kyselinou. Vytézky reakci se pohybovaly u imind
vrozmezi 26-97 % a u amida byly vytézky 25 a 39 %. Vsechny latky byly pfipraveny
v dostatecném mnozstvi a Cistoté potiebné pro stanoveni biologické aktivity.

U vSech patnacti sloucenin byla testovana antibakteridlni aktivita proti klinicky
vyznamnym Gram-pozitivnim i Gram-negativhim kmendm. Déale byly otestovany na jejich
antifungalni aktivitu, antimykobakterialni aktivitu a byla testovana i jejich schopnost inhibovat
enzymy acetylcholinesterazu a butyrylcholinesterazu. Z vysledk( testovani je patrné, Ze amidy
byly antimikrobné nedcinné, ale nékteré iminy vykazovaly velmi dobré vysledky. Obecné byly
latky vice aktivni proti patogennim houbdm, ale dijodované a dichlorované iminy vykazovaly
koncentrace) u bakterii (15,62 umol/l) i hub (1,95 umol/l) vykazoval (E)-2,4-dijod-6-({[4-
(piperidin-1-ylmethyl)fenyllimino}methyl)fenol.

Nejvétsi selektivitu k enzymu acetylcholinesterdza vykazoval (E)-2,4-dichlor-6-{[(4-
(piperidin-1-ylmethyl)fenyl)imino]methyl}fenol (ICso = 0,60 pumol/l a SI = 0,06) a (E)-1-(3-
nitrofenyl)-N-{[(4-piperidin-1-yl)methyl]fenyl}methanimin (ICso = 0,23 umol/l a SI = 0,02). SI
znaci index selektivity, uréen vypoctem AChE/BChE. Nejvice selektivni k butyrylcholinesteraze
z pfipravenych sloucenin byll (E)-2-{[(1-benzylpiperidin-4-yl)imino]methyl}-4,6-dijodfenol
(ICs0 = 18,33 umol/l a Sl = 1,33).



Klicova slova

Antimikrobni |éCiva, 4-amino-1-benzylpiperidin, enzymova inhibice, cholinesterazy,

methicilin-rezistentni stafylokoky, nové slouéeniny, rezistence, salicylova kyselina, syntéza



	Abstrakt

