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1. Синтез та біологічні властивості 3-S-заміщених 5-Alk- (Ar-, Het-)-4(H)-R-1,2,4-тріазолу

2. Synthesis and biological properties of 3-S-substituted 5-Alk- (Ar-, Het-)-4(H)-R-1,2,4-triazole

Реферат:
1. Дисертаційна робота присвячена синтезу 3-S-заміщених 5-Alk-(Ar-, Het-)-4(H)-R-1,2,4-тріазолу з метою
пошуку біологічно активних сполук та встановлення зв’язку «хімічна будова – фармакологічний ефект». Для
більшості синтезованих сполук вивчена гостра токсичність, а при здійсненні фармакологічного скринінгу
похідних 1,2,4-тріазолу було виявлено ряд сполук з високими показниками анальгетичної, протизапальної,
антипіретичної, антигіпоксичної, антиоксидантної, актопротекторної, антидепресивної, анксіолітичної та
діуретичної активностей. Обґрунтовано вибір «сполуки – лідера», для якої досліджено гостру токсичність та
встановлено ряд токсикометричних параметрів. Проведено вивчення субхронічної токсичності, дослідження
фармакокінетичних параметрів та специфічної дії за умов застосування «сполуки – лідера» метиламоній 2-
(4-аміно-5-феніл-4H-1,2,4-тріазол-3-ілсульфаніл)ацетату. Розроблено таблетовану лікарську форму, проект
технічних умов, методів контролю якості та апробовано синтез в умовах виробництва.



2. The dissertation is devoted to the search of biologically active compounds among 3-S-substituted 5-Alk-(Ar-,
Het-)-4(H)-R-1,2,4-triazole. The basis of this work was the search for substances with enhanced pharmacological
activity and increased safety which could become the basis for the creation of a new original domestic medicinal
product. When carrying out pharmacological screening of 231 compounds 1,2,4-triazole derivatives, a number of
compounds with high antihypoxic, antioxidant, actoprotective, antidepressant, anxiolytic and diuretic activities
were detected. The choice of «leader compound» has been substantiated, for which acute toxicity has been
studied and a number of toxicometric parameters have been established. Methylammonium 2-(4-amino-5-phenyl-
4H-1,2,4-triazole-3-ylsulfanyl)acetate («Methamitrile») was recommended for clinical trials as a promising diuretic
drug. Acute, subchronic toxicity and specific activity have been studied for Methamitrile, pharmacokinetic
parameters have been established, dosage has been substantiated, a dosage formulation has been developed, a
draft design specification has been developed, and synthesis has been tested in the production conditions.
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