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Oz

Bu c¢alismada, 4-kloro-5-siilfamoilbenzoik asit (HClsba) ile 2-
aminopiridin (2ap), 2-amino-3-pikolin (2a3p), 2-amino-5-pikolin (2a5p)
ve 2-amino-6-pikolin’in  (2a6p) proton transfer tuzlar1 (1-4)
sentezlenmistir. Sentezlenen bilesiklerin yapilari, *H NMR, IR, elementel
analiz ve UV ile aciklanmistir. Calismada kullanilan ve sentezlenen tiim
maddelerin Candida albicans (ATCC 14053) mayasina Ve Enterococcus
faecalis (ATCC 29212), Staphylococcus aureus (NRRL-B 767), Bacillus
subtilis, Listeria monocytogenes (ATCC 7644) (Gram pozitif),
Pseudomonas aeruginosa (ATCC 27853) ve Escherichia coli (ATCC
25922) (Gram negatif) bakterilerine karsi antimikrobiyal aktiviteleri
incelenmistir. Antimikrobiyal aktiviteleri Flukonazol, Levofloksasin,
Vankomisin ve Sefepim ile kiyaslanmistir. Bilesiklerde en iyi aktivite
degerleri S. aureus bakterisinde tiim bilesikler (HClsba harig), E. coli
bakterisinde HClsba ve 2ap, P. aeruginosa bakterisinde tiim bilesikler
(2a6mp ve 3 harig), L. monocytogenes bakterisinde HClsba, 2a3mp, 1, 3
ve 4, E. faecalis bakterisinde tiim bilesikler (3 harig), B. subtilis
bakterisinde 2a5mp ve C. albicans mayasinda tiim bilesikler (3 harig)
gozlenmistir.
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Abstract

In this study, proton transfer salts (1-4) of 4-chloro-5-sulfamoylbenzoic
acid (HClsba) with 2-aminopyridine (2ap), 2-amino-3-picoline (2a3p), 2-
amino-5-picoline (2a5p) and 2-amino-6-picoline (2a6p) were synthesized.
The structures of the synthesized compounds were elucidated by *H NMR,
IR, elemental analysis, and UV. The antimicrobial activities of all
substances used and synthesized in the study are examined against the
yeast Candida albicans (ATCC 14053), and the bacteria Enterococcus
faecalis (ATCC 29212), Staphylococcus aureus (NRRL-B 767), Bacillus
subtilis, Listeria monocytogenes (ATCC 7644) (Gram positive),
Pseudomonas aeruginosa (ATCC 27853) and Escherichia coli (ATCC
25922) (Gram negative). Their antimicrobial activities were compared
with Fluconazole, Levofloxacin, Vancomycin and Cefepime. The best
activity values of the compounds are all compounds (except HClsba) for
S. aureus bacteria, HClsba and 2ap for E. coli bacteria, all compounds
(except 2a6mp and 3) for P. aeruginosa bacteria, HClsba, 2a3mp, 1, 3 and
4 for L. monocytogenes bacteria, all compounds (except 3) for E. faecalis
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bacteria, 2a5mp for B. subtilis bacteria, and all compounds (except 3) were

Bu caligma Creative Commons observed for C. albicans yeast.

Attribution 4.0 International Keywords: 4-Chloro-5-Sulfamoylbenzoic acid, 2-Aminopyridine, 2-
License ile lisanslanmistir Aminopicoline, proton transfer salt, antimicrobial activity
Giris

Proton transfer reaksiyonlari, bir protonun molekiil i¢i veya molekiiller arasi olarak bir baglanma
bolgesinden digerine aktarildigr ¢ok sayida kimyasal islem arasinda benzersizdir. Bunlar yalnizca
herhangi bir yardimei elektron olmadan bir gekirdegin tasinmasini igerir. Ozellikle, bu tiir reaksiyonlar,
bag elektronlarinda ciddi bir diizensizlik olmaksizin ve bag yapmayan elektronlar arasindaki itme
kuvvetlerini devreye sokmadan meydana gelebilir [1]. Proton transferi, birgok kimyasal ve biyokimyasal
reaksiyonda dnemli bir rol oynayan en temel siireglerden biridir [2, 3]. Son zamanlarda, proton transferi
ile ilgili arastirmalar esas olarak kristal miihendisligi [4, 5], katalitik reaksiyonlar [6, 7], organik
ferroelektrikler [8, 9], enerjik malzemeler [10-12], dogrusal olmayan optik malzemeler [13, 14],
hidrojen depolama [15-18] ve ilag endiistrisi [19, 20] gibi diger ilgili alanlara odaklanmistir. Proton
transferi ayrica bir¢ok biyokimyasal siiregte onemli bir adim olarak bilinir [21-25]. Proton transfer
tuzlarinin sentezinde genellikle aromatik/alifatik karboksilik asitler ve aromatik/alifatik bazlar
kullanilmaktadir. Bu bilesikler genellikle suda ¢oziinebilen bilesiklerdir [26]. Sentezlenen tuzlarin
asidik bileseni olan 4-kloro-5-siilfamoilbenzoik asitin (HClsba) antibakteriyel [27] ve antihipertansif
[28], bazik bileseni olan 2-aminopiridin tiirevleri, antifungal, antiviral, antiinflamatuar, antihistaminik,
antibakteriyel, antiparazitik, antikonviilsan, antialzheimer, antidiyabetik ve analjezik gibi aktivitelere
sahiptir [29]. Grubumuz suda ¢6ziilebilecek 3-siilfamoilbenzoik asit tiirevleri ile 2-aminopiridin
tiirevlerinden olusan proton transfer tuzu, tuzlarin metal komplekslerinin sentezi ve biyolojik aktivite
Ozelliklerini incelemektedir [30-41]. Bu ¢alismada, 4-kloro-5-siilfamoilbenzoik asit (HClsba) ile 2-
aminopiridin (2ap), 2-amino-3-pikolin (2a3p), 2-amino-5-pikolin (2a5p) ve 2-amino-6-pikolin’in (2a6p)
proton transfer tuzlar1 (1-4) sentezlenmistir. Sentezlenen bilesiklerin yapilari, elementel analiz, *H NMR,
IR ve UV ile agiklanmistir. Tiim maddelerin Candida albicans (ATCC 14053) mayasina, Enterococcus
faecalis (ATCC 29212), Staphylococcus aureus (NRRL-B 767), Bacillus subtilis, Listeria
monocytogenes (ATCC 7644) (Gram pozitif), Pseudomonas aeruginosa (ATCC 27853) ve Escherichia
coli (ATCC 25922) (Gram negatif) bakterilerine kars1 antimikrobiyal aktiviteleri incelenmistir.

Materyal ve Metot

Kimyasal maddeler Merck firmasindan alinmigtir. Elementel analiz i¢cin Elementar Vario 11l EL, FT-IR
icin BRUKER OPTICS VERTEX 70; *H NMR i¢in 500 MHz UltraShield NMR Spektrometrisi ve UV—
Vis analizi i¢in SHIMADZU UV-2550 cihazlar kullanilmistir.
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Yontem
Proton Transfer Tuzlarinin Sentezi

5 mmol HClsba (1,1782 g) ve 5 mmol 2-aminopiridin tiirevi {1 i¢in 0.4706 2ap, 2 i¢in 0.5407 g 2a3p, 3
icin 0.5407 g 2abp ve 4 i¢in 0.5407 g 2a6p} bilesikleri balonda 100 mL saf etanolde ¢oziildii. Oda
kosullarinda karistirilan ¢ozeltide olusan beyaz renkli proton transfer tuzlar (1-4) siiziildii ve kurutuldu
(Sekil 1).

0 O
<0
B A HO B A
— —\®
C N + - = C NH
\ 5 \ / o
N g 1
5 E NI D E S0 €
H,N 2
H4Cl3sba tuz
A=NH,,B=H,C=H,D=H,E=H (€))]
A=NH,, B=CH,;,C=H,D=H,E=H )
A=NH,,B=H,C=H,D=CH;, E=H 3)

A=NH,,B=H,C=H,D=H, E=CH, @)
Sekil 1. 1-4 Tuzlarimn sentezi

Antimikrobiyal Aktivite Calismalar:

Bilesiklerin mikroorganizmalar gelisimini inhibe eden en diisiik konsantrasyon degerinin (MiK)
belirlenmesinde mikro-tiip seyreltme teknigi uygulandi. Bu amagla mikrodiliisyon yonteminde U
seklinde 96 kuyucuklu mikro plakalar kullanildi. Mueller Hinton Agar ortami tek ve ¢ift kuvvet olarak
hazirlandi. Kullanilan, sentezlenen ve referans bilesiklerin 4 mg 6rnegi 2 mL DMSO igerisinde ¢oziildii.
Kullanilan bakteri ve mantar tiirleri tek kuvvetli MHB besiyerinde gece boyunca inkiibe edildi ve taze
kiiltiirleri hazirlandi. Kiiltiirlerin siispansiyonlar1 hazirlandi ve hiicre yogunluklar1 0.5 Mc Farland tiip

bulanikligina (1.0.108 (kob)/mL) ayarland1 [37, 40, 41].
Bulgular ve Tartisma
NMR Spektrumu Sonuglar:

Sentezlenen 1-4 proton transfer tuzlar1 de-DMSO ve DO ilaveli d-DMSO ortaminda alinan *H-NMR

spektrumlari sirastyla Sekiller 2-5’de ve kimyasal kayma degerleri Tablo 1’de verilmistir.
1 Tuzunun 'H-NMR sonuclar1

1 Tuzunun 7.30 ve 8.10 ppm’de gdzlenen 1H’lik dublet pikler (H®, 3Jusra = 7.281 Hz ve H8, “Jugha =
2.036 Hz) ile 7.92 ppm’de gozlenen 1H’lik dublet-dublet pik (H*, 3Juans = 8.218 Hz, *Jnans = 2.031
Hz), ve 7.77 ppm’de gozlenen 2H ik (H™X) singlet pikler yapida bulunan Clsba grubunun protonlarindan
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kaynaklanmaktadir. 6.48 ppm’de gozlenen 2H’lik (H*2 ve H®, 2Ju13-H14 veya His-H1amis = 7.649 HZ) ve 7.45

ppm’de gézlenen 1H ik (Hl4, 3J|—114.}-|15/}-|16 =4.872 HZ, 4JH14-H16 =1.378 HZ) triplet—dublet plkler ile7.77
ppm’de gozlenen 1H’lik dublet pik (H®, 3Jnigniz = 4.896 Hz) ve 6.35 ppm 2H’lik (HY') olmasi

gerekirken 1H’lik gozlenen singlet pik yapida bulunan Hap® grubunun protonlarindan

kaynaklanmaktadir.
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Sekil 2. 1 Tuzunun a. DO ilave5|z ve b. D,0 ilaveli 'HNMR spektrumu
2 Tuzunun *H-NMR Sonugclar:
2 Tuzunun yapisinda bulunan H* protonu 7.92 ppm’de 1H’Iik dublet-dublet olarak ((Jua-ns = 8.320 Hz,
4Jna-ns = 2.061 Hz); H®, H® ve H protonlar1 7.77 ppm’de 4H’lik multiplet olarak (3Jus-H4 veya Hi6-H15 =
8.181 Hz, *Ju1-H14 = 1.170 Hz); H8 ve H“ protonlar1 8.53 ppm ve 7.28 ppm’de dublet olarak (*Jus-qa =

2.037 Hz ve 3Jnia-ms = 7.115 Hz); H protonu 6.49 ppm’de 1H’lik triplet olarak (3Juis-riamis = 6.121
Hz), HY (2H’lik) ve H!® (3H’11ik) protonlari 5.98 ppm ve 2.05 ppm’de singlet olarak gdzlenmistir.

470



Tlkimen ve ark.

Sinop Uni J Nat Sci 9(2): 467-482 (2024)

E-ISSN: 2564-7873

Tablo 1. 1-4 Tuzlarinin *H-NMR spektrumunun kimyasal kayma degerleri Xppm)

1
17 e()
]4</ \g :
]5_ ! O\i ! Cl
’ o ©
e 7.92 (1H, dxd) [*Jnans = 8.218 Hz, e 7.92 (1H, dxd) [*Jnans = 8.320 Hz,
4~]H4-H8 =2.031 HZ] 4\]H4-H8 =2.061 HZ]
HS, H10 7.77 (4H, M) [2Jus-H4 veya H16-H15 =
5 3 - ' ' Il Y
H 7.30 (1H, d) [*ns-Ha = 7.281 HZz] K16 8.181 Hz, “Jrsie = 1.170 Hz]
H®  8.10 (1H, d) [“Jns-na = 2.036 Hz] Hé8 8.53 (1H, d) [*Jns-ra = 2.037 Hz]
HY®  7.77 (2H, s) H -
H - H 7.28 (1H, d) [Jn1-m1s = 7.115 Hz]
H13 A48 (2H, d+t) [PIuizmia v . =
H15’ S 629( HZ,]d t) [*JH13-H14 veya H15-H14/H16 H1s 6.49 (1H, 1) [nts.raemas = 6.121 Hz]
7.45 (lH, th) [3JH14—H15/H16 =4.872
14 17
H Hz, *Jn14-116 = 1.378 Hz] H 5.98 (2H,5)
H  7.77 (1H, d) [*Ju1s-H17 = 4.896 Hz] H 2.05(3H,s)
HY  6.35(1H,s)
14 /
e 8.10 (1H, dxd) [*Jua-ms = 8.215 Hz, e 8.11 (1H, dxd) [*Jus-ns = 8.197 Hz,
*Jna-ns = 2.108 Hz] *Jna-ns = 1.952 Hz]
H5! 3 —
Hllz, |7—|.Z64531:,H2):[2J%5§T \|/_e|3;]H16-H15 =8.209 HS, H1o 7.76 (3H, s+d) [*uss = 8.219 Hz]
H ' ” '
H8 8.10 (1H, d) [4~]H8-H4 =2.044 HZ] H8 8.10 (1H, d) [4~]H8-H4 =1.956 HZ]
Hll . Hll _
6.40 (2H, d+d) [3JH1s- H14 =
H 6.48 (1H, d) [BJH13-H14 =8.478 HZ] Hl3, His 7.199( HZ] ) [ H13-H14 veya H15-H14
3 _
H¥ ZinS? - ng%7[ I{IHzl]LLHl3 TOABARE 7.40 (1H, t) [*JH14-H13m15 = 7.525 Hz]
HY  6.35(1H,s) HY 6.80 (1H, s)
H® 2.10 (3H,s) H8 2.30 (3H, s)
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Sekil 3. 2 Tuzunun a. D20 ilavesiz ve b. DO ilaveli *HNMR spektrumu
3 Tuzunun *H-NMR Sonuglari

3 Tuzunun yapisinda bulunan H* protonu 8.10 ppm’de 1H’lik dublet-dublet olarak (*Jns-ns = 8.215 Hz.
*Ja-ns = 2.108 Hz); H®, H ve H® protonlar1 7.76 ppm’de 4H’lik multiplet olarak (3Jus-Ha veya His-H15 =
8.209 Hz, “nie-H14 = 2.681 Hz); H® ve H'® protonlar1 8.10 ppm ve 6.48 ppm’de 2H ik dublet olarak
(“Jrs-na = 2.044 Hz ve 3Juis-14 = 8.478 Hz); H protonu 7.31 ppm’de 1H’lik dublet-dublet olarak (3Ju1a-
Hiz = 8.484 Hz, “Juisnis = 2.187 Hz) ve HY (2H gozlenmesi gerekirken 1H ik gozlenmis) ve H®
(3H’lik) protonlar1 6.35 ppm ve 2.10 ppm’de singlet olarak gézlenmistir.
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Sekil 4. 3 Tuzunun a. D20 ilavesiz ve b. D0 ilaveli *HNMR spektrumu
4 Tuzunun *H-NMR Sonuglari

4 Tuzunun yapisinda bulunan H* protonu 8.11 ppm’de 1H’lik dublet-dublet olarak (3Jus.ns = 8.197 Hz.
*Jna-ns = 1.952 Hz); H® ve H¥ protonlar1 7.76 ppm’de 3H’lik singlet+dublet olarak (3Jus.na = 8.219 Hz);
H?® proton 8.10 ppm’de 1H’lik dublet olarak (*Jus-na = 1.956 Hz); H®® ve H™ protonlar1 6.40 ppm’de
2H’lik dublet+dublet olarak (*Jus-ra = 2.044 Hz Ve 3Jn1z-n14 = 8.478 Hz); H protonu 7.40 ppm’de 1H’lik
triplet olarak (3Jnia-nizmis = 7.525 Hz) ve HY (2H gozlenmesi gerekirken 1H’lik gozlenmis) ve H®
(3H’lik) protonlar1 6.80 ppm ve 2.30 ppm’de singlet olarak gézlenmistir.
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Sekil 5. 4 Tuzunun a. D,0 ilavesiz ve b. D,O ilaveli ‘HNMR spektrumu

Tuzlarda 13 ppm civarinda beklenen HClsba’a ait —COOH hidrojenleri (H!) spektrumlarda

gozlenmemistir. Bu hidrojenlerin aminopiridinlerdeki N'*’e transfer oldugu diisiiniilmektedir (H'). H!

FH! tersinir tepkimesi nedeniyle spektrumunda gézlenememistir. Kati tuzlarin IR spektrumlarinda
H®%iin varlig: belirlenmistir (Sekiller 6-9). de-DMSO ¢ozeltisine D-O ilavesinden sonra ¢ekilen H-
NMR spektrumlarinda (Sekiller 2b-5b); H* ve H' hidrojenleri gézlenmemistir.
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Elementel Analiz Sonuclar:

1-4 Tuzlarim onerilen yapilardaki deneysel(teorik) element miktarlar1 Tablo 2’de verilmistir. Bu

sonuglara gore asit:baz oranlari 1:1 olarak goriilmektedir.

Tablo 2. Tuzlarin elementel analiz sonug¢lar
% Deneysel(% Teorik)

Bilesik Kapal formiilii
C H N S
1 C12H12CIN3O4S 43.70(43.71) 3.70(3.67) 12.85(12.74) 9.75(9.72)
2 C13H14CIN3O4S 4550(45.42) 4.00(4.10) 12.25(12.22) 9.35(9.33)
3 C13H14CIN3O4S 45.45(45.42) 4.05(4.10) 12.20(12.22) 9.34(9.33)
4 C13H14CIN304S 45.40(45.42)  41(4.10) 12.23(12.22) 9.30(9.33)

IR Sonuglari
35‘00 30‘00 25‘00 20‘00 15‘00 1;;00 560 35‘00 30‘00 z;oo zo‘oo 1;00 10‘00 5:30
Wavenumber cm-1 Wavenumber cm-1
Sekil 6. 1 Tuzunun IR spektrumu Sekil 7. 2 Tuzunun IR spektrumu
3500 3000 ZSBV(\]/ aaaaa o 2012201 1500 1000 500 3500 3000 250\;avenummv i('):iﬂl 1500 1000 500
Sekil 8. 3 Tuzunun IR spektrumu Sekil 9. 4 Tuzunun IR spektrumu

1-9 Bilesiklerinin IR degerleri Tablo 3’te, elde edilen tuzlarim FT-IR spektrumlari Sekiller 6-9’da
verilmistir. Spektrumlarda tuzlarin yapilarin1 destekleyen bantlar mevcuttur. v(N-H) gerilmeleri 1

tuzunda 3418, 3357, 3275 ve 3147 cm™, 2 tuzunda 3438 ve 3336 cm™, 3 tuzunda 3484, 3337, 3260 ve
3151 cm ve 4 tuzunda 3376, 3329 ve 3142 cm™¥’de gdzlenmistir. v(N*-H) titresim bantlar1 1 tuzunda
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2767 ve 2498 cm™, 2 tuzunda 2702 ve 2515 cm™, 3 tuzunda 2736 ve 2528 cm™ ve 4 tuzunda 2747 ve

2485 cm™Y’de gozlenmistir. Bu bantlarin gozlenmesi tuzlarda bazin protonlandigini gostermektedir
(Sekil 1) [42]. Karboksilat v(C=0) gerilmeleri 1 tuzunda 1669 ve 1490 cm™, 2 tuzunda 1675 ve 1475
cm?, 3 tuzunda 1689 ve 1459 cm™ ve 4 tuzunda 1661 ve 1482 cm™’de gdzlenmistir. 1-4 Tuzlarinda,
3080-3098 cm araliginda aromatik v(C-H) gerilmeleri, 2818-3013 c¢cm™ arahiginda alifatik v(C-H)
gerilmeleri (1 tuzu harig), 1440-143 cm™? araliginda v(C=N) ve v(C=C) gerilmeleri, 1088-1392 cm
araliginda v(C-0), 1142-1260 cm™ araliginda v(S=0) gerilmeleri ve 782-798 cm™ araliginda piridin

halkasindan kaynaklanan pikler gozlenmistir.

Tablo 3. 1-4 Tuzlarimin IR bantlar: (cm™)

1 2 3 4
v(NH>) 3418(os) 3438(os) 3484(os) 3376(0s)
3357(os) 3336(0s) 3337(os) 3329(os)
3275(0s) 3260(os) 3142(os)
3147(os) 3151(os)
V(CH)ar 3080(z) 3098(z2) 3093(z) 3097(z)
V(CH)Aar. 2964(z) 2989(z) 3013(2) 2952(z)
2937(2) 2948(z2) 2860(z2) 2910(z2)
2859(z) 2869(z) 2818(z) 2860(z)
v(N*H) 2767(z) 2702(z) 2736(z) 2747(2)
2498(2) 2515(z) 2528(2) 2485(2)
v(C=0) 1669(s) 1675(s) 1689(s) 1661(s)
1490(s) 1475(s) 1459(s) 1482(s)
v(C=N) 1618(s) 1634(s) 1643(s) 1622(s)
v(C=C) 1582(s) 1583(s) 1586(s) 1580(s)
1571(s) 1538(s) 1539(s) 1532(s)
1546(s) 1440(s) 1496(s) 1447(s)
1470(s) 1440(s)
v(CO) 1389(s) 1390(s) 1389(s) 1392(s)
1284(s) 1245(s) 1292(s) 1284(s)
1088(s) 1149(s) 1091(s) 1107(s)
v(S=0) 1241(s) 1212(s) 1260(s) 1246(s)
1169(s) 1171(s) 1170(s) 1173(s)
1142(s) 1149(s) 1144(s) 1145(s)
v(py) 798(s) 786(s) 782(s) 791(s)

*s; siddetli, os; orta siddetli, z; zayif

UV-Vis Sonugclar:

HClsba, 2ap, 2a3mp, 2abmp, 2aémp ve 1-4 tuzlarinin DMSO ¢o6ziiciileri i¢inde alinan UV-Visible
spektrumlarinda m—=w* elektronik gegislerinin dalga boyu ve gy degerleri HClsba i¢in 306 (34750 Lmol
emt) ve 290 nm (27560 Lmol*cm™), 2ap igin 313 nm (32610 Lmol*cm™), 2a3mp i¢in 296 nm (34190
Lmol*cm™), 2a5mp igin 325 (28780 Lmol*cm™) ve 295 nm (29280 Lmol*cm™), 2a6mp igin 321 (32150
Lmol*cm™) ve 308 nm (31940 Lmol*cm™), 1 tuzu igin 300 (13550 Lmolcm™) ve 289 nm (13060 Lmol-
em), 2 tuzu i¢in 315 (35390 Lmol*cm™) ve 290 nm (26970 Lmol-*cm™), 3 tuzu igin 322 (41190 Lmol
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em™) ve 291 nm (28730 Lmol*cm™) ve 4 tuzu i¢in 322 (37760 Lmol*cm™) ve 291 nm (27670 Lmol

lem) olarak gozlenmistir.
Antimikrobiyal Aktivite Calismalar

Bu calismada, baslangic maddeleri ve 1-4 tuzlarinin mikrodiliisyon yontemi ile antifungal ve

antibakteriyel aktivite sonuglarimin MiK degerleri Tablo 4’te verilmistir.

Tablo 4. Bilesiklerin antimikrobiyal aktivite degerleri (ug/mlL)

S. E. P. L. E. B. C.
aureus coli aeruginosa monocytogenes faecalis subtilis albicans
Sefepim 62.50 62.50 31.25 31.25 31.25 6250 -
Vankomisin ~ 31.25 31.25 62.50 125.00 62.50  250.00 -
Levofloksasin  31.25 31.25 31.25 31.25 62.50 62.50 -
Flukonazol - - - - - - 62.50
HClsba 62.50 15.60 62.50 31.25 62.50  62.50 62.50
2ap 62.50 15.60 62.50 62.50 62.50  62.50 62.50
2a3mp 62.50 31.25 62.50 31.25 62.50 62.50 62.50
2a5mp 62.50 62.50 62.50 62.50 62.50 7.80 62.50
2a6mp 62.50 62.50 125.00 62.50 62.50 62.50 62.50
1 62.50 31.25 62.50 31.25 62.50 62.50 62.50
2 62.50 31.25 62.50 62.50 62.50 31.25 62.50
3 62.50 62.50 125.00 31.25 125.00 62.50 125.00
4 125.00 62.50 62.50 31.25 6250 31.25 62.50

Bilesiklerin S. aureus bakterisine karsi aktivitelerinin Vankomisin ve Levoflaksin ile
karsilastirildiginda; tiim Dbilesiklerin kontrol bilesiklerine gére daha az etkili, Sefepim ile
karsilastirildiginda; 4 harig bilesikler ayni derecede etkili iken, 4 ise daha az etkili oldugu gozlenmistir.
E. coli bakterisine kars1 Vankomisin ve Levoflaksin ile kiyaslandiginda; HClsba ve 2ap en iyi aktiviteye
sahip iken, 2a3mp, 1 ve 2 ayni derecede etkili oldugu, diger maddelerin ise daha az etkili oldugu
gdzlenmistir. Sefepim ile kiyaslandiginda ise; HClsba, 2ap, 2a3mp, 1 ve 2 daha iyi etkili oldugu, diger
bilesiklerin ayni derecede etkili oldugu gbzlenmistir. P. aeruginosa bakterisine kars1 aktivitelerinin
Sefepim ve Levoflaksin ile karsilastirildiginda; tim bilesikler kontrol bilesiklerine gore daha az etkili,
Vankomisin ile karsilastirildiginda; 2a6mp ve 3 harig bilesikler ayni derecede etkili iken, 2a6mp ve 3
ise daha az etkili oldugu gozlenmistir. L. monocytogens bakterisine karsi aktivitelerinin Sefepim ve
Levoflaksin ile kiyaslandiginda; HClsba, 2a3mp, 1, 3 ve 4 aynmi derece aktiviteye sahipken diger
maddeler daha az aktiviteye sahip oldugu gozlenmistir. Vankomisin ile kiyaslandiginda ise; bilesiklerin
daha iyi etkiye sahip oldugu goézlenmistir. E. faecalis bakterisine kars1 aktivitelerinin Sefepim ile
kiyaslandiginda; tiim bilesikler daha az etkiye sahiptir. Vankomisin ve Levoflaksin ile kiyaslandiginda;
3 harig diger bilesikler aymi derecede etkili iken, 3 daha az etkili oldugu gozlenmistir. B. subtilis
bakterisine kars1 aktivitelerinin Sefepim ve Levoflaksin (62.50 pg/mL) ile kiyaslandiginda; 2a5mp, 2
ve 4 daha iyi aktivite gosterirken, diger bilesikler ise benzer aktivite gdstermistir. Vankomisin ile

kiyaslandiginda ise tiim bilesikler daha iyi etki gostermistir.
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Candida albicans mayasina karsi aktivitelerinin Fluconazole ile kiyaslandiginda; 3 hari¢ diger bilesikler

ayni derecede etkili iken, 3 daha az etkili oldugu gozlenmistir.
Sonuclar

Bu calismada, 4-kloro-5-stilfamoilbenzoik asit (Hclsba) ile 2-aminopiridin (2ap), 2-amino-3-pikolin
(2a3p), 2-amino-5-pikolin (2a5p) ve 2-amino-6-pikolin’in (2a6p) proton transfer tuzlar1 (1-4)
sentezlenmistir. Baslangi¢ maddeleri ve proton transfer tuzlarinin maya (C. albicans) ve bakterileri (S.
aureus, B. subtilis, E. faecalis, L. monocytogenes, E. coli ve P. aeruginosa) karsi antibakteriyel ve anti
fungal aktiviteleri incelenmistir. Tuzlarin spektrum sonuglarina gére HClsba:ap oranlar1 1:1 olarak
hesaplanmistir. Tuzlarin yapilarinda bulunan fonksiyonel gruplarin gerilme ve titresim bantlart IR
spektrumlarinda mevcuttur. Aktivite ¢aligmalart sonucunda tiim bilesiklerin maya ve bakterilere karst
aktiviteye sahip oldugu gozlenmistir. Bilesiklerin en iyi aktivite degerleri S. aureus bakterilerinde tiim
bilesikler (HClsba harig), E. coli bakterisinde HClsba ve 2ap, P. aeruginosa bakterisinde tiim bilesikler
(2a6mp ve 3 harig), L. monocytogenes bakterisinde HClsba, 2a3mp, 1, 3 ve 4, E. faecalis bakterisinde
tiim bilesikler (3 harig), B. subtilis bakterisinde 2a5mp ve C. albicans mayasinda tiim bilesikler (3 harig)
gozlenmistir. Yapi-aktivite iliskisi incelendiginde, Tablo 4’te gdore metil grubunun piridin azotuna
yaklagmasi genel olarak S. aureus ve E. coli i¢in aktivite degerlerini azaltirken, P. aeruginosa, E.
faecalis ve C. albicans igin aktivite degerlerini degistirmezken, L. monocytogenes ve B. subtilis i¢in
aktivite degerlerini arttirmistir. Bu sonuglar literatiirde bulunan benzer maddelerin sonuglari ile uyum

ierisindedir [31-33, 36, 37, 40, 41].
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