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ІІІ. Відомості про організацію, де відбувся захист
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ІV. Відомості про підприємство, установу, організацію, в якій було
виконано дисертацію
Повне найменування юридичної особи: Національний фармацевтичний університет

Код за ЄДРПОУ: 02010936
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V. Відомості про дисертацію
Мова дисертації:
Коди тематичних рубрик: 76.31.31

Тема дисертації:
1. Хімічні перетворення та біологічна активність сполук синтезованих на основі N'-антраноїл-альфа-
гідразиду (±)-камфорної кислоти

2. Сhemical properties and biological activity of the substances that have been synthesized on the basic of N'-
anthranoyl-a-hydrazide of (±)-camphoric acid

Реферат:
1. Розроблено ефективний метод синтезу N'-антраноїл-альфа-гідразиду (±)-камфорної кислоти на основі
якого синтезовано ряди 2-заміщених хіназолін-4(3Н)-онів та 1,2,3,4-тетрагідрохіназолін-4-онів, похідних 2-
оксо(тіоксо)-1,2,3,4-тетрагідрохіназолін-4-онів з амідним та імідним фрагментами (±)-цис-1,2,2-
триметилциклопентан-1,3-дикарбонової кислоти у положенні 3 гетероциклу. Структура синтезованих
сполук доведена методами ІЧ-, ПМР-спектроскопії, хромато-мас-спектрометрії, зустрічного синтезу.
Встановлено послідовність замикання хіназолін-4(3Н)-онового та 3-азабіцикло[3.2.1]-октан-2,4-діонового
фрагментів при утворенні 1,8,8-триметил-3-(4-оксо-2-алкіл(арил)-3,4-дигідрохіназолін-3-іл)-3-
азабіцикло[3.2.1]-октан-2,4-діонів. Вперше розроблено новий спосіб побудови ядра хіназолін-4(3Н)-ону, який
полягає у циклізації антраніламідного фрагменту бета-дикетонами. Досліджені гіпоглікемічна, діуретична,
протисудомна, протимікробна, анти-коагулянтна, гемостатична активності та гостра токсичність



синтезованих сполук, встановлені закономірності зв'язку "структура - активність". За результатами
досліджень дві сполуки, а саме 3-[2-(2-(5-бромотіофен-2-іл)-2-оксоетилтіо)-4-оксо-3,4-дигідрохіназолін-3-
іл]-1,8,8-три-ме-тил-3-азабіцик-ло[3.2.1]октан-2,4-діон, що проявляє високу гіпоглікемічну дію і низьку
токсичність, та 3-[2-(2-(3-нітрофеніл)-2-оксоетилтіо)-4-оксо-3,4-дигідрохіназолін-3-іл]-1,8,8-триметил-3-
азабіцикло[3.2.1]октан-2,4-діон, що проявляє високу протисудомну дію і низьку токсичність, запропоновано
для поглибленого фармакологічного вивчення 2. Установлена последовательность замыкания хиназолин-
4(3Н)-онового и 3-азабицикло[3.2.1]октан-2,4-дионового фрагментов при образовании 1,8,8-триметил-3-(4-
оксо-2-алкил(арил)-3,4-дигидрохиназолин-3-ил)-3-азабіцикло-[3.2.1]октан-2,4-діонов.

2. An effective method of synthesis of N'-anthranoyl-a-hydrazide of (±)-camphoric acid has been developed. 2-
Substituted derivatives of quinazolin-4(3H)-one, 1,2,3,4-tetrahydroquinazolin-4-one and 2-oxo(thioxo)-1,2,3,4-
tetrahydroquinazolin-4-one with the moiety of amide or imide 1,2,2-trimethylcyclopentan-1,3-dicarboxilic acid in
the position 3 of heterocycle has been synthesized on the basic of this substance. The structure of synthesized
compounds has been confirmed by IR-, NMR-, mass-spectra, alternative synthesis, the purity has been controled
by TLC method. The sequence of formation of quinazolin-4(3H)-one and 3-azabicyclo[3.2.1]-octan-2,4-dion cycles
closure during the synthesis of 1,8,8-trimethyl-3-(4-оxо-2-alkyl(aryl)-3,4-dihydroquinazolin-3-il)-3-
azabicyclo[3.2.1]-octan-2,4-diones has been determined. For the first time the method of formation quinazolin-
4(3H)-ones by the reaction anthranilamide with ?-diketones has been discovered. The hypoglycemic, diuretic,
antimicrobic, anticoagulatic, hemostatic, anticonvulsive screening of the synthesized compounds has been
conducted. The "structure - activity" relationship for these types of activities have been determined. According to
the results of biological assay two low-toxic substances 3-[2-(2-(5-bromothiophene-2-yl)-2-oxoеthylthio)-4-oxo-
3,4-dihydroquin-azo-lin-3-yl]-1,8,8-tri-me-thyl-3-azabicyclo[3.2.1]octan-2,4-dione (with hipoglicemic activity)
and 3-[2-(2-(3-nitrophenyl)-2-oxoеthylthio)-4-oxo-3,4-dihydroquin-azo-lin-3-yl]-1,8,8-tri-me-thyl-3-
azabicyclo[3.2.1]octan-2,4-dione (with high anticonvulsive activity) has been recommended for profound
pharmacological study.
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