W UNIWERSYTET SLASKI

W KATOWICACH

BIURO WSPOEPRACY
Z GOSPODARKA

POCHODNE KWASU

PIRAZYNOKARBOKSYLOWEGO,
SPOSOB OTRZYMYWANIA
ORAZ ZASTOSOWANIE




Promocja dziatalno$ci naukowej Uniwersytetu Slaskiego w Katowicach realizowana

l NIWERSYTET SL S |< I jest w ramach, projektu ,Promocja idei komercjalizacji wrasnosci intelektualne]
Uniwersytetu Slaskiego w Katowicach”, Wspomnansowanego przez Narodowe

Centrum Badan | Rozwoju w ramach programu , Kreator Innowacyjnosci -
wsparcie innowacyjnej przedsuab\orczosm akademickiej”

W KATOWICACH

Pochodne kwasu pirazynokarboksylowego,

sposoOb ich otrzymywania oraz zastosowanie

STAN OBECNY

Dazenie do zapewnienia odpowiedniej sterylnoéci
pomieszczeh i przedmiotow w dobie rozwoju
nowoczesnego stylu zycia oraz nieumiejetne
stosowanie antybiotykow i pojawianie sie szcze—
pow bakterii i grzyboéw opornych na wiekszos¢
znanych lekoéw, wymuszaja wprowadzanie do
uzytku nowych substancji o dziataniu przeciwmikr—
obiologicznym, szczegblnie o szerokim spektrum
dziatania przeciw drobnoustrojom. Przyktadem jest
tu kwas pirazynokarboksylowy (POA) i jego
pochodne.  Zwiazki te sa wykorzystywane do
produkcji farmaceutykow np. preparatow przec—
iwgruzliczych. Mechanizm dziatania kwasu i jego
pochodnych opiera sie gtbwnie na obnizaniu pH
cytoplazmy, zaburzaniu dziatania przenosnikow
elektronow i funkcji bton biologicznych komorek
drobnoustrojow. Pozwala to, na zastosowanie tych
zwiazkow jako substancji farmakologicznie
czynnych, pierwotnie wystepujacych w postaci
prolekbw. Samo wytworzenie proleku posiadajace—
go odpowiednie parametry farmakokinetyczne
stwarza jednak problemy natury technicznej.
W przypadku zastosowan farmaceutycznych,
synteza taka powinna by¢ uproszczona oraz
powinna umozliwia¢ uzyskanie wysokich wydaj—
nosciiczystosciotrzymywanego zwigzku.

NOWE PODEJSCIE

Istotg rozwigzania jest sposob wydajnego otrzym-—
ywania nowych pochodnych kwasu pirazynokar—
boksylowego i ich zastosowanie jako zwigzkdow
przeciwgrzybiczych i przeciwbakteryinych. Wzor
ogolny nowych pochodnych POA przedstawia
ponizszy rysunek:
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Sposdb otrzymywania pochodnych kwasu
pirazynokarboksylowego opisanych wzorem
polega na ogrzewaniu zakwaszonej mieszaniny
kwasu pirazynokarboksylowego oraz alkoholu
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ZALETY ROZWIAZANIA

Rozszerzenie wachlarza dostepnych substancji
przeciwgrzybiczych i przeciwbakteryjnych.

Szerokie spektrum dziatania nowych pochodnych
POA.

Prosty i wydajny z technologicznego punktu widzenia
Sposob otrzymywania pochodnych POA.

alifatycznego zawierajacego od dwoch do o$miu
atomow wegla, w dowolnym stosunku, w polu
mikrofalowym, w temperaturze od 80° do 180°C,
przez okreslony czas i przy utrzymaniu
odpowiedniego cisnienia. Taka metoda syntezy
zapewnia wysoka wydajnos¢ w krotkim czasie oraz
umozliwia prosta izolacje gotowych produktow
z mieszaniny poreakcyjnej. Do nowych
pochodnych kwasu otrzymanych tym sposobem
nalezg estry kwasu 6-[(3—metylofenylo)—amino]-
pirazyno—2 karboksylowego: n-heksylowy,
etylowy, butylowy, i-butylowy oraz i-pentylowy.
Dziatanie przeciwdrobnoustrojowe zwigzkow
obejmuje gatunki grzybow z rodzaju Candida m.in.
C. albicans, C. tropicalis, C. krusei, C. glabrata oraz
plesnie jak Aspergillus fumigatus, Trichosporon
asahii, Absidia corymbifera, Trichophyton
mentagrophytes, a takze bakterie Staphylococcus
(gronkowiec ztocisty i gronkowiec skorny),
Enterococcus, Escherichia coli, Klebsiella
pneumoniae (pateczka zapalenia ptuc),
Pseudomonas aeruginosa (pateczka ropy
btekitnej).

OBSZARY ZASTOSOWANIA

e Medycyna/farmakologia — jako $rodki/leki
przeciwgrzybicze i przeciwbakteryjne np. do
odkazaniaran.

® Przemyst — jako $rodki dezynfekujace, sub-
stancje wykorzystywane do produkcji pre-—
paratow czyszczacych.
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OCHRONA PATENTOWA

Prezentowane rozwiazanie zostato zgtoszone jako
wynalazek w Urzedzie Patentowym RP w dniu
08.07.2011 pod nr P.395585. Aktualnie wynalazek
jest chroniony patentemonr217165.
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