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V. Відомості про замовника ДіР
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VI. Джерела, напрями та обсяги фінансування ДіР
Підстава для проведення ДіР: 43 - власна ініціатива (якщо робота виконується з власної ініціативи за
кошти виконавця НДР або безкоштовно)

Напрям фінансування:  2.1 - фундаментальні дослідження

Джерела фінансування

7704 - власні кошти, кошти підприємств, установ, організацій, фізичної особи на
виконання ініціативних робіт

Фактичний обсяг фінансування (тис. грн.): 43.411



VII. Відомості про ДіР
Назва роботи українською:
Молекулярний дизайн біоактивних систем на основі функціоналізованих азолів.

Назва роботи англійською:
Molecular design of bioactive systems based on functionalized azoles.

Реферат українською:
 Робота присвячена створенню методології синтезу нових хемотипів функціоналізованих азолів, а саме 5-
карбофункціоналізованих 4-хлоро-1Н-імідазолів та їх спрямованій структурній модифікації для
конструювання біоактивних систем. У результаті досліджень в рядах (імідазол-5-іл)гідразонів та
тіосемикарбазонів, 1-нітро-2-(імідазол-5-іл)етенів, 4-(імідазол-5-іл)-2-оксо-1,2-дигідропіридин-3-карбо-
нітрилів та імідазоловмісних 2-аміно-4Н-хроменонів знайдено сполуки, які у діапазоні концентрацій 0,25-
125мкг/мл виявляють широкий спектр протимікробної дії. Встановлено, що окремі представники N'-[(1Н-
імідазол-5-іл)метилен]ізонікотиногідразидів, тіосемикарбазонів 5-форміл-4-хлоро-1Н-імідазолів та 1-арил-
5-трифторометил-4-хлоро-1Н-імідазолів в концентраціях 0,05 мкг/мл є у 4 рази більш ефективними проти
М. tuberculosis, ніж препарат першого ряду ізоніазид при значно меншій гострій токсичності. Отримані в
експериментах in vitro результати досліджень 5-карбофункціоналізованих похідних імідазол-4-
тіоалканкарбонових кислот засвідчили, що вказаний тип сполук виявляє виражену антиоксидантну
активність в діапазоні концентрацій 10-1-10-3моль/л, а окремі їх представники є більш ефективними, ніж
препарат порівняння тіотриазолін. Дослідження гіпоглікемічної дії {5-[(1,3-тіазолідин-5-
іліден)метил]імідазол-4-іл}тіооцтових кислот, 5-[(1-арил-4-хлоро-1Н-мідазол-5-іл)метилен]-1,3-тіазолідин-
2,4-діонів та їх екзогідрованих аналогів, проведені в експерименті in vivo, показали що вони виявляють
більший та триваліший гіпоглікемічний ефект ніж препарат порівняння піоглітазон при низькій гострій
токсичності, що дозволяє дистанціювати досліджувані сполуки як новий клас речовин з гіпоглікемічною
активістю.

Реферат англійською:
 This works deals with elaboration of the method of synthesis of new chemotypes of the functionalized azoles from
the series of 4-chloro-1H-imidazoles and with their targeted structural modification for further construction of
new bioactive systems. As a result, some representatives of (imidazole-5-il)hydrazones and thiosemicarbazones, 1-
nitro-2-(imidazole-5-il)ethenes, 4-(imidazole-5-il)-2-oxo-1,2-dihydropyridine-3-carbonitriles and the imidazole-
containing 2-amino-4H-chromenones, exhibiting a wide spectrum of antimicrobial activity within concentrations
0.25-125 μg/ml were identified. It has been found that the efficiency of some representatives of N'-[(1Н-imidazole-
5-il)methylene]isonicotinhydrazides, thiosemicarbazones of 5-formyl-4-chloro-1Н-imidazoles and 1-aryl-5-
trifluoromethyl-4-chloro-1Н-imidazoles against М. tuberculosis in concentration of 0.05 μg/ml is 4 times better
than that of the first row medicine isoniazid while the acute toxicity of the former compounds remains much
lower. The in vitro experimental results prove that the 5-carbofunctionalized derivatives of imidazole-4-
thioalkanecarbonic acids exhibit an explicit antioxidant activity when applied within the concentrations 10-1-10-3
mole/l while some representatives prove even higher efficiency than that of the reference medicine thiotriazoline.
The in vivo investigation of hypoglycemic activity of {5-[(1,3-thioazolidine-5-iliden)methyl]imidazole-4-
il}thioacetic acids, 5-[(1-aryl-4-chloro-1Н-imidazole-5-il)methylene]-1,3-thioazolidine-2,4-diones and their
exohydrated analogs proved that their hypoglycemic effect was deeper and more prolonged than that of the
reference medicine pioglitazone while the acute toxicity of the former compounds was lower. This result allows us
to preclassify these compounds as a new prospective class of the hypoglycemically active agents.
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VIII. Наукова (науково-технічна) продукція (НТП)
Назва НТП українською: 1. 5-[(1-Арил-4-хлоро-1Н-імідазол-5-іл)метил]-1,3-тіазолідин-2,4-діони, які
виявляють гіпоглікемічну активність

Назва НТП англійською:
НТП, яку передбачалося створити:
Причини, через які НТП не було створено:
Отримані результати: Інший результат роботи

Галузь застосування: 91000

Реєстраційний номер картки технології:
Опис НТП: створено препаративно зручні методи синтезу 2-незаміщених, 2-арил та 2-хлоро-5-форміл-4-
хлоро-1Н-імідазолів які включають взаємодію відповідно N-алкіл(арил)гліцинамідів, N-ароїл-N-
алкіл(арил)гліцинамідів та імідазолідин-2,4-діонів із реагентом Вільсмейєра-Хаака. виявлені закономірності
введення в положення 2 імідазольного циклу 2,4-дихлоро-5-формілімідазолів N-, О- та S- нуклеофільних
реагентів, які лягли в основу препаративного синтезу відповідних 2-функціоналізованих 5-форміл-4-хлоро-
1Н-імідазолів. показано, що окиснювальне бромування 5-форміл-4-хлоро-1Н-імідазолів призводить до
бромангідридів 2-бромо-4-хлоро-1Н-імідазол-5-карбонових кислот зручних синтез-блоків для їх подальшої
структурної модифікації. встановлено, що 2-аміно-4-хлоро-1Н-імідазол-5-карбонові кислоти схильні до
спонтанного декарбоксилювання з утворенням 2-аміно-4-хлоро-1Н-імідазолів, які використані в синтезі
біоактивних 2-уреїдо-4-хлоро-1Н-імідазолів. здійснено синтез високореакційноздатних 4-хлоро-5-
хлорометил-1Н-імідазолів базових субстратів для отримання 4-хлоро-5-метилфункціоналізованих
імідазолів. Розроблено оригінальний підхід до побудови нових імідазо[1,5-а]хіноксалінів та імідазо[5,1-
с][1,4]бензотіазинів за рахунок внутрішньомолекулярного N(S)-арилювання 1-(2-галогеноарил)-4-хлоро-5-
хлорометил-1Н-імідазолів. запропоновано загальний метод 5-алкенілфункціоналізації 4-хлоро-1Н-
імідазолів, який грунтується на конденсації 5-форміл-4-хлоро-1Н-імідазолів із широким колом
метиленактивних сполук. Показано, що високоелектрофільні 5-(2-нітровініл- та 5-(2-кетовініл)-4-хлоро-1Н-
імідазоли є ефективними диполярофілами у реакції [2+3]-циклоприєднання із нестабілізованими
азометинілідами. На базі 5-алкенілзаміщених 4-хлоро-1Н-імідазолів створено синтетичні підходи до низки
біоактивних гібридних структур із 4-хлоро-1Н-імідазольним та піролідиновим, індолілпіролізиновим,
пірольним, хроменовим, піридиновим та хроменопірольним і хроменотриазольним циклами.

Соціально-економічна спрямованість НТП: Поліпшення якості життя та здоров'я населення,
ефективності діагностики та лікування хворих

Вплив НТП на довкілля:
Впровадження НТП: Впроваджено

Практична реалізація НТП
Початок етапу: 01.2015

Закінчення етапу: 12.2019

Споживачі продукції:
Перспективні ринки:
Характер співробітництва з інвестором

Потрібний обсяг інвестицій, тис. грн.:



Права, що надаються інвестору після завершення роботи:Права не надаються

Наявність бізнес-плану: Ні

Техніко-економічне обгрунтування: Ні

Потенціальний обсяг продажу, тис. грн.:
Очікуваний термін окупності (років):
Додаткова інформація:
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