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Rozdéleni antimykotik

1. Antimykoticka antibiotika
1.1 Griseofulvin
1.2 Polyenova antibiotika
1.3 Echinokandiny
1.4 Sordariny
2. Flucytosin
4. Azoly
4.1 Derivaty imidazolu
4.2 Derivaty triazolu
. Allylaminy
. Morfoliny
. Ciklopirox olamin
. Nenasycené mastné kyseliny a jejich soli
. Estery glycerolu
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Mista zasahu jednotlivych skupin antimykotik
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Antimykoticka antibiotika
Griseofulvin

antibiotikum izolované r. 1939 z Penicilium griseofulvum
‘misto zasahu: tvorba mikrotubul
znacna toxicita (jatra)

spektrum: dermatofyty



Antimykoticka antibiotika
Polyenova antibiotika

amfotericin B Abelcet®, Amphocil® NH,

systémové kandiddzy a aspergilozy,
septikémie zpusobené houbami

H
H Fungicidin® ung., Macmiror complex® ung., sup. (+
] furazolidon)
H ‘u€inny na rody Aspergillus, Rhodotamba, Torulopsis,
Trichosporon, Candida, Malassezia, Geotrichum aj.
nystatin

‘pfevazné zevné



Antimykoticka antibiotika
Polyenova antibiotika

natamycin
Pimafucin, Pimafucort
zevni aplikace



Antimykoticka antibiotika
Echinokandiny
-cyklické hexapeptidy, previada OH-Pro, s lipofilnim postrannim acylovym fetézcem
misto zasahu: komplex proteind zodpovédny za syntézu 3-1,3-glukant bunééné stény

OH

Cancidas plv. inf. sol (jako acetat)

vSechny bézné patogenni houby kromé
Cryptococcus neoformans

‘FDA schvalen r. 2001 k IéCbé aspergil6z

jen i.v podani



Antimykoticka antibiotika
Echinokandiny
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anidulafungin
Ecalta ® inf. plv.




Antimykoticka antibiotika
Echinokandiny

mikafungin
Mycamine ® ivn. inf. plv. sol.



Antimykoticka antibiotika
Echinokandiny
pfiprava polosyntetického mikafunginu (FK 463)
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Fig. # Descylation of FRY3TS and synthesis of FR463.



Antimykoticka antibiotika
Echinokandiny
Intramolekularni stépeni laktonového kruhu —
aminolyza laktonu — u latky FR901469
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Antimykoticka antibiotika

Sordariny

H o

, GM 193663
MU: inhibice proteosyntézy blokadou fungalniho elongacniho faktoru 2 (EF2) pfi translaci
(sekvence aminokyselin EF2 u Candida albicans z 85 % stejna jako u Clovéka)

Spektrum: Candida albicans a;.



4-amino-5-fluor-1H-pyrimidin-2-on NH,

5-fluorocytosin
flucytosin
Ancotil®

Spektrum: patogenni kvasinky H

(Candida, Cryptococcus),
puvodci chromomykoz
Mechanismus pusobeni:

O

premena bunkami hub na 5-
fluorouracil = vélenén do RNA
= inhibice thymidylat synthasy

= blokace syntézy DNA
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Flucytosin

F
cytosin deaminasa

P

-

5-fluorouracil



Azoly
derivaty imidazolu
derivaty triazolu

‘Nejrozsahlejsi skupina antimykotik
‘Mechanismus ucinku: inhibice 14a-demethylace lanosterolu v biosyntéze ergosterolu
‘U nékterych druhu hub téz inhibice nasledné A22 desaturace

U

‘Ergosterol nahrazen nefunkénimi steroly = zménéna permeabilita a fluidita bunécné

membrany = ztizena vazba membranovych enzymu, m.j. potfebnych pro syntézu bunééné
stény

I T

HO
H,C CHH3 H,C CI—I_Ii3

lanosterol 14o-desmethyllanosterol



Azoly
Derivaty imidazolu

1-[(2-chlorfenyl)difenylmethyl]imidazol
klotrimazol
Canesten, Candibene...
pouziti prevazné externi



Azoly
Derivaty imidazolu
Latky s fragmentem 1-[2-(fenylmethoxy)-2-
fenyllethylimidazolu
spektrum: dermatofyty, Candida, Malassezia, Geotrichum ...
‘kandiddzy kozni, vaginalni

pouziti prevazné externi
Cl Cl

Cl Cl
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fentikonazol

(fentikonazolium nitrat)
Lomexin® crm. vag.

ekonazol

Gyno-Pevaryl® supp.
vag.

nitrat



Azoly
Derivaty imidazolu

Cl
Cl
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mikonazol butokonazol
Daktarin® (nereg. v CR) Gynazol®
spektrum: Candida spektrum: dermatofyty,
mykozy GITu Candida, Malassezia,
Geotrichum ...

‘kandiddzy kozni, vaginalni



Azoly
Derivaty imidazolu

Cl Cl

ketokonazol §

Ketoderm® crm., Nizoral®tbl. (t.C. nereg. v CR)

spektrum: dermatofyty, Candida, Malassezia, Geotrichum ...
kandidozy kozni, vaginalni, GITu

pouziti externi i vnitfni



Azoly
Derivaty 1,2,4-triazolu

R R
N flukonazol
"
H » Diflucan cps. ..
N—N
/
N— vorikonazol
N Viend tbl.
CH, N/
F
systémové mykozy, p.o. aplikace
‘hlavné Candida, Cryptococcus C~
S N

CH3 ‘( / ravukonazol



Azoly

Derivaty 1,2,4-triazolu

X Y R1 R2
Cl o) H CH, itrakonazol
X X F CH, L
OH  posakonazol
Né\N/x\“\ CH3

LN
spektrum: Candida, Cryptococcus, \©\
NN

Malassezia, dermatofyty aj.
systémoveé a visceralni mykozy,
N

tropické mykozy o ;
)=



Allylaminy
‘mechanismus ucinku: inhibice skvalen epoxidasy

CH3
H.C NN G¢H,
3 H3C X Yz N
terbinafin
Lamisil®

spektrum: dermatofyty, Candida parapsilosis



Derivaty morfolinu
‘mechanismus pusobeni: inhibice 2 enzymu v koncovém stadiu syntézy ergosterolu:
A reduktasa a A8-A” isomerasa

amorolfin
Loceryl®
spektrum: dermatofyty, Candida
topicka IéCba povrchovych mykoz



ciklopirox olamin

+ OH
H3N /\/

Batrafen ®, Mycoster®
spektrum: dermatofyty, Candida, Malassezia
povrchoveé kozni mykozy, kandidozy, dermatofytozy



Nenasycené mastné kyseliny a jejich sol

OH
HZC%WM(

O

kyselina undecylenova

undec-10-enova kyselina

Acidum undecylenicum CL

tradi¢ni slozka MS antimykotickych pfFipravku
‘pouzivana téz zinecnata sul

Zinci undecylenas CL



Estery glycerolu
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triacetin
propan-1,2,3-triyl-triacetat
Triacetinum CL
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