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СИНТЕЗ БІОЛОГІЧНО АКТИВНИХ  СПОЛУК
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  
    
      
   
     
    
    
   
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    
    
   
    
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    
     
    
     
   
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    
    
      
    
   
     
     
   


   
   
    
  





 

 




     
     
        
     
     
     
      
    
      
     
    
  
   
    
    
      
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Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds

N
H

N

Ar1 Ar2

N N

OCl

Ar1 Ar2

NN

N
H

SHR

X

N
SH

N
N

O

Ar2

N
N NH

S

R2

R1

N
N

O

X
N

S
R1

ClCH2COCl

3a  X = O, R1 = OMe;
3b  X = O, R1 = Cl;
3c   X = O, R1 = F;
3d  X = S, R1 = Cl

KOH
EtOH

1a  Ar1 = 4-Cl-C6H4, Ar2 = Ph;
1b  Ar1 = 4-Cl-C6H4, Ar2 = 4-OMe-C6H4;
1c  Ar1 = 4-OMe-C6H4, Ar2 = нафтален-2-іл;
1d Ar1 = 4-Cl-C6H4, Ar2 = нафтален-2-іл;
1e Ar1 = 4-F-C6H4, Ar2 = нафтален-2-іл

KOH
EtOH

2a  R1 = 4-Cl, R2 = CH2SCOCH3, Ar2 = Ph;
2b  R1 = 4-Cl, R2 = CH2SCOCH3,
      Ar2 = 4-OMe-C6H4;
2c  R1 = 4-Cl, R2 = Bn, Ar2 = нафтален-2-іл;
2d R1 = 4-Cl, R2 = піридин-4-іл, 
     Ar2 = нафтален-2-іл;



      
      

      
 



Протипухлинна активність на 60 лініях ракових клітин y концентрації 10,00μM 
Сполука середнє значення 

активності, % 
діапазон 

активності, % найбільш чутливі лінії відсоток росту чутливих 
ліній 

2d 83,23 49,35 – 105,39 CAKI-1 (Рак нирок) 49,35 
3а 62,12 1,52 – 100,23 MDA-MB-435 (Меланома) 

SR (Лейкемія) 
SNB-75 ( Рак ЦНС) 

1,52 
22,03 
16,02 

3b 76,74 -34,47 – 108,54 CCRF-CEM (Лейкемія) 
NCI-H522 (Рак ЦНС) 
LOX IMVI (Меланома) 
MALME-3M (Меланома) 

-34,47 
-22,81 
-23,79 
-16,60 

3c 61,40 0,24 – 106,55 MALME-3M (Меланома) 
MCF7 (Рак молочної залози) 

0,24 
17,65 

   
      
     
    
µµ    
   



     

    
     
    
 


    

    
    

      
     
 


 µ 

      






µ

       
     
        
  


   µ  

µ

µ

 

µ

    
   
     
    
 


     

    
    
    
   
     
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Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds



3а 3с Захворювання Лінія клітин GI50 (μM) TGI (μM) GI50 (μM) TGI (μM) 
MG_MID  52,8 96,5 49,51 98,5 

CCRF-CEM 5,69 29,2 5,96 >100,0 
HL-60 (TB) - - 5,01 >100,0 
RPMI-8226 - - 5,49 >100,0 Лейкемія 

SR - - 3,08 >100,0 
A549/ATCC - - 6,96 >100,0 

EKVX - - 6,81 >100,0 
HOP-62 21,2 >100,0 - - 

NCI-H460 6,21 >100,0 4,45 >100,0 
Рак легень 

NCI-H522 4,82 55,2 3,92 >100,0 
COLO 205 - - 7,54 >100,0 
HCT-116 7,24 >100,0 7,46 >100,0 
HCT-15 - - 9,27 >100,0 
HT29 - - 4,85 >100,0 
KM12 4,66 >100,0 3,02 >100,0 

Рак товстої кишки 

SW-620 - - 4,65 >100,0 
SF-295 5,36 >100,0 5,15 >100,0 Рак ЦНС SNB-75 4,40 >100,0 3,20 >100,0 

LOX IMVI 4,92 20,6 - - 
MALME-3M 10,3 >100,0 7,07 >100,0 

M14 - - 6,78 >100,0 
MDA-MB-435 1,87 - 2,07 8,36 

SK-MEL-2 - - 6,57 >100,0 

Меланома 

SK-MEL-5 5,48 >100,0 6,62 >100,0 
IGROV1 12,4 >100,0 9,61 >100,0 

OVCAR-3 3,94 >100,0 3,89 >100,0 
OVCAR-4 76,1 >100,0 8,92 >100,0 Рак яєчників 

NCI/ADR-RES 3,44 >100,0 3,24 >100,0 
A498 - - 1,87 >100,0 

CAKI-1 - - 6,48 >100,0 Рак нирок 
RXF 393 31,9 >100,0 - - 

MCF7 3,52 >100,0 1,57 >100,0 
HS 578T 9,69 >100,0 7,94 >100,0 Рак молочної залози 
T-47D - - 8,37 >100,0 

 

Сполука Параметр 
активності PCC Стандартний агент Механізм дії 

0.635 6-меркаптопурин Iнгібітор синтезу ДНК шляхом блокування 
утворення пуринових нуклеотидів 

0.63 макбецин ІІ Інгібітор хітшокового протеїну Hsp90 
0.628 гідразинсульфат Інгібітор моноамінооксидазної активності 

3а ТGI 

0.602 L-бутіонін сульфохімін Інгібітор γ-глутамілцистеїн синтетази 
3с ТGI 0.661 5-азадеоксицитидин Індуктор селективної деградації  

ДНК-метилтрансферази-1 
        

    
  

   



   

     
  
    

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Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds

      
     
 
     
    
     
 

 

  
δ


































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






     


     
   






 


 







       
       
       
  


 






Pharmaceutical review 4’2012

11

Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds

      


    

       


       

      
   


      

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