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1. Синтез, фізико-хімічні та фармакологічні властивості 6-заміщених тієно[2,3-d]піримідинів

2. Synthesis, physico-chemical and pharmacological properties of 6-substituted thieno[2,3-d]pyrimidines

Реферат:
1. Робота присвячена розробці підходів та теоретичному обґрунтуванню цілеспрямованого пошуку нових
біологічно активних речовини серед похідних тіено[2,3-d]піримідин-6-карбонових кислот, 6-
гетеріл(ацетил)тієно[2,3-d]піримідинів із різноманітними замісниками у положеннях 1-4. Розроблені та
оптимізовані підходи до синтезу та модифікації похідних з оксо- і тіогрупами у положеннях 2 та 4 тієно[2,3-
d]піримідинової системи із заміщеним положенням 3 та методики синтезу заміщених 6-ацетилтієно[2,3-
d]піримідинів та 6-гетерілтієно[2,3-d]піримідинів із азольними замісниками. Проаналізовано залежність між
структурою та протимікробною активністю отриманих сполук. Встановлені перспективні види
фармакологічної активності та проведений скринінг протизапальної, аналгетичної, антигістамінної,
протиракової активностей, впливу на ЦНС та слизову оболонку шлунку. На основі докінгових досліджень
розроблено раціональний підхід для пошуку нових НПЗЗ серед 6-заміщених тієно[2,3-d]піримідинів.
Рекомендовано нову перспективну субстанцію “Метиловий естер 5-метил-4-оксо-3,4-дигідро-тієно[2,3-
d]піримідин-6-карбонової кислоти” із аналгетичною і протизапальною дією, для якої розроблено проект



МКЯ.

2. The work is devoted to the development of the approaches and theoretical reasoning of the targeted search for
the biologically active compounds among the derivatives of thieno[2,3-d]pyrimidine-6-caboxylic acids and 6-
heteryl(acetyl)thieno[2,3-d]pyrimidines with various substituents at positions 1-4. The approaches for synthesis
and modification of the compounds with oxo- and thio-groups at positions 2 and 4 of thieno[2,3-d]pyrimidine
substituted at position 3, the substituted 6-acetylthieno[2,3-d]pyrimidines and 6-heterylthieno[2,3-d]pyrimidines
with azole substituents were developed and improved. The relationship between structure and the antimicrobial
activity of the obtained compounds has been analyzed. The prediction helped to identify the most probable
pharmacological activity types; the screening experiments for anti-inflammatory, analgesic, histamine inhibition,
anticancer activities together with the influence on the CNS and stomach mucosa were performed. The docking
studies allowed development of the sustainable methodology for the search for the novel NSAIDs among the 6-
substituted thieno[2,3-d]pyrimidines. The novel promising medicinal substance “Methyl 5-methyl-4-oxo-3,4-
dihydrothieno[2,3-d]pyrimidine-6-carboxylate” with the high anti-inflammatory and analgesic activity has been
proposed; the project the MCQ for this substance has been developed.
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