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Тема дисертації:
1. Синтез, будова та біологічна активність похідних 1-гідрокси-3-оксо-5,6-дигідро-3Н-піроло[3,2,1-i,j]хінолін-
2-карбонової кисло-ти

2. Synthesis, structure and biological properties of 1-hydroxy-3-oxo-5,6-dihydro-3H-pyrrolo[3,2,1-ij]quinoline-2-
carboxylic acid derivatives

Реферат:
1. . Як потенційні біологічно активні речовини здійснено синтез великої групи похідних 1-гідрокси-3-оксо-
5,6-дигідро-3Н-піроло[3,2,1-i,j]хінолін-2-карбонової кислоти. Для більш ефективного одержання вихідного
етилового ефіру 1-гідрокси-3-оксо-5,6-дигідро-3Н-піроло[3,2,1-ij]хінолін-2-карбонової кислоти кон-
денсацію індоліну з триетилметантрикарбоксилатом запропоновано проводити при температурі 215 °С і
еквімолярному співвідношенні реагентів. Методом дерівато-графії вивчена термічна поведінка проміжних
продуктів даної реакції, що дозволило при гетероциклізації уникати утворення небажаного метан-три-N-
(індолін-1-іл)-карбоксаміду. Розроблені препаративні методики амідування етилового ефіру 1-гідрокси-3-
оксо-5,6-дигідро-3Н-піроло[3,2,1-ij]хінолін-2-карбонової кислоти алкіл-, арилалкіл-, арил- та
гетериламінами. Здійснено синтез гідразиду 1-гідрокси-3-оксо-5,6-дигідро-3Н-піроло[3,2,1-ij]хінолін-2-
карбонової кислоти. Встановлена нестій-кість цієї сполуки при підвищеній температурі, що необхідно



враховувати при її подальших хімічних перетвореннях. Вивчена протитуберкульозна, діуретична і
протизапальна активність синтезованих речовин, що дало змогу виявити певні закономірності взаємозв'язку
"структурта - дія" та рекомендувати для поглибленого фармакологічного дослідження 4-метоксіанілід 1-
гідрокси-3-оксо-5,6-дигідро-3Н-пі-роло[3,2,1-ij]хінолін-2-карбонової кислоти як перспективний діуретик
принципово нового хімічного класу

2. As potentially biologically active substances, synthesis of a large group of derivatives of 1-hydroxy-3-oxo-5,6-
dihydro-3H-pyrrolo-[3,2,1-i,j]-quinoline-2-carboxylic acid has been performed. In order to improve the
effectiveness in obtaining the starting ethyl ester of 1-hydroxy-3-oxo-5,6-dihydro-3H-pyrrolo-[3,2,1-i,j]-
quinoline-2-carboxylic acid, it has been proposed to carry out the condensation of indoline with triethylmethane
tricarboxylate at a temperature of 215 °С and an equimolar ratio of reagents. By means of derivatography, thermal
behaviour of the intermediate products of this reaction has been examined which allowed to avoid the formation
of the undesirable methane-tri-N-(indoline-1-yl)-carboxamide during the heterocyclization. Preparative methods
of amidation of 1-hydroxy-3-oxo-5,6-dihydro-3H-pyrrolo-[3,2,1-i,j]-quinoline-2-carboxylic acid ethyl ester using
alkyl, arylalkyl, aryl and hetaryl amines have been developed. Synthesis of 1-hydroxy-3-oxo-5,6-dihydro-3H-
pyrrolo-[3,2,1-i,j]-quinoline-2-carboxylic acid hydrazide was accomplished. This compound was found to be
unstable at elevated temperatures which needs to be taken into account in its further chemical transformations.
Antituberculous activity, diuretic action and anti-inflammatory activity of the synthesized substances have been
studied which made it possible to reveal certain regularity of the structure-activity relationship and to recommend
4-methoxy anilide of 1-hydroxy-3-oxo-5,6-dihydro-3H-pyrrolo-[3,2,1-i,j]-quinoline-2-carboxylic acid for in-depth
pharmacological research as a promising diuretic of an essentially new chemical class.
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