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V. Відомості про дисертацію
Мова дисертації:
Коди тематичних рубрик: 76.31.29

Тема дисертації:
1. Анальгетичні властивості похідних 1,2-дигідро-3Н-1,4-бенздіазепін-2-онів

2. Analgesic properties of derivatives of 3-substituted 1,2-di-hydro-3Н-1,4-benzodiazepin-2-ones

Реферат:
1. Дисертація присвячена дослідженню анальгетичної дії нових 3-ариліден, 3-алкокси і 3-ариламіно 1,2-
дигідро-3Н-1,4-бенздіазепін-2-онів. Ці сполуки (102 представника) проявили високу анальгетичну активність
(ED50 0,007 - 6,600 мг/кг) в тесті «оцтовокислих корчів» на мишах, що перевищувала активність препарату
порівняння диклофенак-натрію.Для найбільш активних похідних знайдено показники протизапальної
активності в тесті карагінанового набряку лапки щура, порівняно до показнику для диклофенака.
Встановлена здатність сполук-лідерів до пригнічення больової поведінки тварин в першій (больовій) і в
другій (запальній) фазах формалінового тесту, котра перевищує дію диклофенака в цьому тесті в 3 рази.
Визначено, що показники ЛД50 перевищують 1000 мг/кг, що дозволяє вважати сполуки-лідери мало
токсичними. Показано, що ані антагоніст бенздіазепінових рецепторів флумазеніл, ані антагоніст опіоїдних
рецепторів налоксон не відміняють анальгетичної дії сполуки-лідера 3-пропанокси-7-бром-5-(2'-
хлор)феніл-1,2-дигідро-3Н-1,4-бенздіазе-пін-2-ону.У тензометричних дослідах з пригнічення викликаних
брадикініном скорочень гладеньких м'язів шлунку щура встановлена присутність функціональної анти-



брадикінінової активності для наведеної вище сполуки-лідера, яка дозволяє передбачити наявність у 3-
заміщених 1,2-дигідро-3Н-1,4-бенздіазепін-2-онів властивостей антагоністів брадикінінових рецепторів.

2. The thesis is devoted to the study of analgesic action of novel 3-arylidene-3-alkoxy and 3-arylamino 1,2-
dihydro-3H-1,4-benzodiazepin-2-ones. These compounds (102 representatives) were shown to possess high
analgesic activity (ED50 0,007-6,600 mg/kg) in the "acetic acid writhing" test in mice, which exceeded the activity
of standard preparation diclofenac sodium.For the most active derivatives, in the test of rat paw carrageenan-
induced oedema were found anti-inflammatory activity values, compared to that for diclofenac. It was determined
the ability of compounds-leaders to inhibit animals pain behaviour in first (pain) and second (inflammatory) phases
of formalin test, exceeding the effect of diclofenac in this test 3 times. It was defined that LD50 values exceeded
1000 mg/kg, what allows considering the compounds-leaders as low toxic.It is shown that neither flumazenil,
benzodiazepine receptor antagonist, nor naloxone, opioid receptor antagonist, did not abolish the analgesic action
of compound- leadrs 3-propanoxi-7-bromo-5-(2'-chloro)phenyl-1,2-dihydro-3H-1,4-benzodiazepin-2-one.In
tenzometric experiments on inhibition of bradykinin-induced rat gastric smooth muscle contractions, it was
established the presence of functional anti- bradykinin activity for given above compound-leader. That allows to
predict the bradykinin-antagonist properties of 3-substituted 1,2-dihydro-3H-1,4-benzodiazepin-2-ones.
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