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1. Синтез та дослідження біологічно активних похідних 2-оксо-4-гідроксихіноліну

2. Synthesis and Research of the Biologically Active Derivatives of 2-oxo-4-hydroxyquinoline

Реферат:
1. Дисертація присвячена розробці нового перспективного наукового напрямку в синтезі БАР на основі
похідних хіноліну. Запропоновано оригінальний універсальний спосіб одержання 3-заміщених 2-оксо-4-
гідроксихінолінів, який з успіхом використано для синтезу 3-алкіл-, 3-ациламінопохідних та відповідних
хінолін-3оцтової (пропіонової) кислот. За розробленими препаративними методами також синтезовано 3-
гетерил-, 3-бром-1-R-2-оксо-4-гідроксихіноліни, 1-R-2-оксо-3,4-дигідроксихіноліни, 2-алкіл(арил)-5Н-
оксазоло[4,5-с]хінолін-4-они, 2-R(-6-алкіл-3-оксоморфоліно[5,6-с]хінолін-5-они, ефіри та аміди 1-R-2-
оксо-4-гідроксихінолін-3-карбонової та 3-оцтової кислот. Розглянуто ймовірні механізми зазначених
хімічних перетворень. Експериментально доведено та теоретично обґрунтовано можливість здіснення
конденсації за типом Дикмана без участі основних каталізаторів. Встановлено, що хімічна лабільність 3-
амінозаміщених 2-оксо-4-гідроксихінолінів пов'язана з їх перетворенням під впливом світла у симетричні
дихіноліни. Будова одержаних сполук підтверджена сучасними методами інструментального аналізу (в т. ч.
рентгеноструктурного). За результатами біологічних випробувань виявлено сполуки з вираженою



антитиреоїдною, протимікробною, місцевоанестезуючою, мембраностабілізуючою, антикоагулянтною та
фунгіцидною активністю. Для перспективного тиреостатика "Тиреохін" розроблено та випробувано в умовах
виробництва нормативно-технічну документацію

2. The thesis is devoted to the development of new promising scientific approach in the synthesis of BAS on the
basis of quinoline derivatives. An original universal method for obtaining 3-substituted 2-oxo-4-hydroxyquinolines
has been proposed. It has been successfully used for the synthesis of 3-alkyl-, 3-acylamino derivatives and the
corresponding quinolin-3-acetic (propionic) acids. By the preparative methods developed 3-heteryl-, 3-brom-1-R-
2-oxo-4-hydroxyquinolines, 1-R-2-oxo-3,4-dihydroxyquinolines, 2-alkyl(aryl)-5H-oxazolo[4,5-c]quinolin-4-ones,
esters and amides of 1-R-2-oxo-4-hydroxyquinolin-3-carboxylic and 3-acetic acids have been also synthesized.
The possible mechanisms of the chemical changes given have been considered. The possibility of performing
condensation by Dickman type without involving the basic catalysts has been proven experimentally and
substantiated theoretically. It has been found that the chemical lability of 3-amino substituted 2-oxo-4-
hydroxyquinolines is connected with their transformation in symmetric diquinolines under the influence of UV-
radiation. The structure of the compounds obtained has been confirmed by the modern methods of instrumental
analysis (Including X-ray diffraction method). As a result of the biological studies the compounds with a marked
antithyroid, antimicrobial, local anesthetic, membrane-stabilizing, anticoagulant and fungicidal activity have been
revealed. The normative technical documentation for a promising thyreostatic "Thyreochine" has been elaborated
and tested in the conditions of the production
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