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Pochodne  kwasu  p i r a z y no k a r bo k s y l ow ego ,
sposób ich otrzymywania oraz zastosowanie

STAN OBECNY

NOWE PODEJŒCIE

D¹¿enie do zapewnienia odpowiedniej sterylnoœci 

pomieszczeñ i przedmiotów w dobie rozwoju 

nowoczesnego stylu ¿ycia oraz nieumiejêtne 

stosowanie antybiotyków i pojawianie siê szcze-

pów bakterii i grzybów opornych na wiêkszoœæ 

znanych leków, wymuszaj¹ wprowadzanie do 

u¿ytku nowych substancji o dzia³aniu przeciwmikr-

obiologicznym, szczególnie o szerokim spektrum 

dzia³ania przeciw drobnoustrojom. Przyk³adem jest 

tu kwas pirazynokarboksylowy (POA) i jego 

pochodne.  Zwi¹zki te s¹ wykorzystywane do 

produkcji farmaceutyków np. preparatów przec-

iwgruŸliczych. Mechanizm dzia³ania kwasu i jego 

pochodnych opiera siê g³ównie na obni¿aniu pH 

cytoplazmy, zaburzaniu dzia³ania przenoœników 

elektronów i funkcji b³on biologicznych komórek 

drobnoustrojów. Pozwala to, na zastosowanie tych 

zwi¹zków jako substancji farmakologicznie 

czynnych, pierwotnie wystêpuj¹cych w postaci 

proleków. Samo wytworzenie proleku posiadaj¹ce-

go odpowiednie parametry farmakokinetyczne 

stwarza jednak problemy natury technicznej. 

W przypadku zastosowañ farmaceutycznych, 

synteza taka powinna byæ uproszczona oraz 

powinna umo¿liwiaæ uzyskanie wysokich wydaj-

noœci i czystoœci otrzymywanego zwi¹zku.

Istot¹ rozwi¹zania jest sposób wydajnego otrzym-

ywania nowych pochodnych kwasu pirazynokar-

boksylowego i ich zastosowanie jako zwi¹zków 

przeciwgrzybiczych i przeciwbakteryjnych. Wzór 

ogólny nowych pochodnych POA przedstawia 

poni¿szy rysunek:

gdzie: R oznacza 

grupê alkilow¹, prost¹ 

lub rozga³êzion¹, 

zawieraj¹c¹ od dwóch 

do oœmiu atomów 

wêgla, natomiast R  1

o z n a c z a  2 -

hydroksybenzoil lub 

grupê 3-metylofenyloaminow¹.

Sposób otrzymywania pochodnych kwasu 

pirazynokarboksylowego opisanych wzorem  

polega na ogrzewaniu zakwaszonej mieszaniny 

kwasu pirazynokarboksylowego oraz alkoholu 

przeciwgrzybiczych przeciwbakteryjnych.

alifatycznego zawieraj¹cego od dwóch do oœmiu 

atomów wêgla, w dowolnym stosunku, w polu 

mikrofalowym, w temperaturze od 80° do 180°C, 

przez okreœlony czas i przy utrzymaniu 

odpowiedniego ciœnienia. Taka metoda syntezy 

zapewnia wysok¹ wydajnoœæ w krótkim czasie oraz 

umo¿liwia prost¹ izolacjê gotowych produktów 

z mieszaniny poreakcyjnej.  Do nowych 

pochodnych kwasu otrzymanych tym sposobem 

nale¿¹ estry kwasu 6-[(3-metylofenylo)-amino]-

pirazyno-2 karboksylowego: n-heksylowy, 

etylowy, butylowy, i-butylowy oraz i-pentylowy.

Dzia³anie przeciwdrobnoustrojowe zwi¹zków 

obejmuje gatunki grzybów z rodzaju Candida m.in. 

C. albicans, C. tropicalis, C. krusei, C. glabrata oraz 

pleœnie jak Aspergillus fumigatus, Trichosporon 

asahii, Absidia corymbifera, Trichophyton 

mentagrophytes, a tak¿e bakterie Staphylococcus 

(gronkowiec z³ocisty i gronkowiec skórny), 

Enterococcus, Escherichia coli, Klebsiella 

pneumoniae (pa³eczka zapalenia p³uc), 

Pseudomonas aeruginosa (pa³eczka ropy 

b³êkitnej).

Medycyna/farmakologia – jako œrodki/leki 

przeciwgrzybicze i przeciwbakteryjne np. do 

odka¿ania ran.

Przemys³ – jako œrodki dezynfekuj¹ce, sub-

stancje wykorzystywane do produkcji pre-

paratów czyszcz¹cych.

Robert Musio³, Martin Dolezal, Wioleta Cieœlik

Prezentowane rozwi¹zanie zosta³o zg³oszone jako 

wynalazek w Urzêdzie Patentowym RP w dniu 

08.07.2011 pod nr P.395585. Aktualnie wynalazek 

jest chroniony patentem o nr 217165.
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n-heksylowy

etylowy, butylowy, i-butylowy i-pentylowy

ZALETY ROZWI¥ZANIA
Rozszerzenie wachlarza dostêpnych substancji 

przeciwgrzybiczych i przeciwbakteryjnych.

Szerokie spektrum dzia³ania nowych pochodnych 

POA.

Prosty i wydajny z technologicznego punktu widzenia 

sposób otrzymywania pochodnych POA.
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