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Реферат:
1. Дисертаційна робота присвячена синтезу та дослідженню фізико-хімічних та біологічних властивостей, а
також структурних параметрів малих функціоналізованих карбоциклічних сполук та їх гетероаналогів.
Розроблено синтетичний підхід до одержання функціонально заміщених похідних малих циклічних систем
та їх аналогів у мультиграмових кількостях. Методологія синтезу базувалася на дивергентному підході, що
дозволяло отримувати якомога більше функціональне та стереохімічне різноманіття з найменшої кількості
вихідних сполук. Увагу було приділено синтезу похідних спіро[3.3]гептану, спіро[2.3]гексану, 6-
азабіцикло[3.1.1]гептану, 3-((гетеро)циклобутил)азетидину, 5-азаспіро[2.3]гексану, cis- і trans-1,3- та 1,2-
дизаміщених похідних циклобутиламінів і карбонових кислот. Значно збільшено список доступних
поліфункціоналізованих будівельних блоків, зокрема фторовмісних: похідні циклопропану, циклобутану та
спіро[3.3]гептану, cis- і trans-циклопропанкарбонових кислот і циклопропіламінів, що містять CH2F-, CHF2- і



CF3-замісники, 3-фторо-, 3,3-дифторо-, 3-карбокси-3-фторо- та 3-трифторометилзаміщені похідні 6-
азабіцикло[3.1.1]гептану, 6-фторо- та 6,6-дифтороспіро[3.3]гептанового каркасу тощо. За допомогою
рентгеноструктурного аналізу та векторних діаграм на основі отриманих даних встановлено, що 1,5-
дифункціоналізовані похідні спіро[2.3]¬гексану імітують β-вигин вторинної структури білків і отже є
перспективними будівельними блоками для дизайну β-поворотних пептидоміметиків. Запропоновано
дивергентний підхід для синтезу всіх регіо- та стереоізомерів аналогів глутамінової кислоти на основі
спіро[3.3]гептанового каркасу. Окремі представники синтезованої бібліотеки протестовано на інгібуючу
активність проти глутаматрансферази H. Pylori. Ключові слова: карбоцикли, будівельні блоки, біоізостери,
функціональні групи, циклопропан, циклобутан, спіроциклічні сполуки, біциклічні сполуки.

2. This dissertation is devoted to the synthesis and study of physicochemical, structural and biological properties
of small functionalized carbocyclic compounds and their heteroanalogues. A synthetic approach to the preparation
of functionally substituted derivatives of small cyclic systems and their analogues in multigram quantities was
developed. The synthesis methodology was based on the principle of divergent strategy, which allowed to obtain
the greatest possible functional and stereochemical diversity from the smallest number of starting compounds.
Attention was paid to the synthesis of derivatives of spiro[3.3]heptane, spiro[2.3]hexane, 6-
azabicyclo[3.1.1]heptane, 3-((hetero)cyclobutyl)azetidine, 5-azaspiro[2.3]hexane, cis- and trans-1,3- and 1,2-
disubstituted derivatives of cyclobutylamines and carboxylic acids. The list of available polyfunctionalized building
blocks, in particular, fluorinated ones - mono-, di- and trifluoromethyl fragments in cyclopropane, cyclobutane
and spiro[3.3]heptane, cis- and trans-cyclopropanecarboxylic acids and cyclopropylamines containing CH2F-,
CHF2- and CF3-substituents, 3-fluoro-, 3,3-difluoro-, 3-carboxy-3-fluoro- and 3-trifluoromethyl-substituted
derivatives of 6-azabicyclo[3.1.1]heptane, 6-fluoro- and 6,6-difluorospiro[3.3]heptane framework, etc. The X-ray
crystallographic analysis and vector diagrams based on the data obtained have shown that 1,5-difunctionalized
spiro[2.3]hexane derivatives mimic the β-sheet of the secondary structure of proteins and thus are promising
building blocks for the design of β-turn peptidomimetics. A divergent approach was proposed for the synthesis of all
regio- and stereoisomers of glutamic acid analogs based on the spiro[3.3]heptane backbone. Some individual
members of the synthesized library were tested for inhibitory activity against H. Pylori. Analysis of the molecular
structure of 3-substituted 6-azabicyclo[3.1.1]heptane derivatives using the EVP (exit vector parameters) method
showed that the cis-isomer of 3-substituted 6-azabicyclo[3.1.1]heptanes are three-dimensional analogues of 1,4-
disubstituted piperidine in the common ‘chair’ conformation, and the trans-isomer can be considered as an
analogue of piperidine in the less common ‘boat’ conformation.
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Власне Прізвище Ім'я По-батькові
головуючого на засіданні

 
Вовк Михайло Володимирович

Відповідальний за підготовку
облікових документів

 
Курдюкова Ірина Володимирівна 

Реєстратор   Юрченко Тетяна Анатоліївна

Керівник відділу УкрІНТЕІ, що є
відповідальним за реєстрацію наукової
діяльності

Юрченко Тетяна Анатоліївна


