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5. Науково-технічна робота

Назва роботи (укр)

Елементозаміщені ненасичені системи в синтезі біоперспективних похідних амінофосфонових та амінокарбонових 
кислот

Назва роботи (англ)

Development of scientific principles to making substituted of elements unsaturated system for synthesis derivatives of 
aminophosphonic and aminocarboxylic acids which with bioactivity to be given

Реферат (укр)

Об'єкти дослідження - імінофосфонати та імінокарбоксилати, флуоровані циклоалкіламіни, їх функціоналізація в похідні 
амінофосфонових та амінокарбонових кислот. Мета роботи - розробка наукової методології синтезу біологічно важливих 
похідних амінокарбонових, амінофосфонових та гем-бісфосфонових кислот, що базується на функціоналізації 
високоелектрофільних альфа-імінокарбоксилатів та фосфонатів; встановлення основних закономірностей їх хімічної 
поведінки та виявлення можливостей використання цих нових будівельних блоків у синтезі, в тому числі асиметричному, 
біологічно важливих ациклічних та гетероциклічних похідних з фармакофорним амінокислотним та амінофосфонатним 
фрагментом. Розроблені зручні препаративні методи синтезу широкого ряду імінів тригалопіруватів та імінофосфонатів. 
Показано, що альфа-іміноестери карбонових та фосфонових кислот є перспективними будівельними блоками для 
одержання на їх основі біологічно важливих похідних амінофосфонових та амінокарбонових кислот. В практику 
органічного синтезу введені нові реакційноздатні низькомолекулярні флуороалкілвмісні синтони - NН- та N-
триметилсилілімінофосфонати та імінокарбоксилати, що відкривають додаткові синтетичні можливості для 
конструювання нових біомедичних препаратів. Відновною функціоналізацією імінокарбоксилатів та імінофосфонатів 
синтезовано цілу низку ациклічних та гетероциклічних сполук, що містять фармакофорний амінофосфонатний або 
амінокарбоксилатний фрагмент і є перспективними кандидатами для пошуку серед них нових медичних препаратів. 
Розроблено прості та ефективні методи синтезу флуорованих циклоалкіламінів та з'ясовано деякі синтетичні можливості 
цих нових низькомолекулярних будівельних блоків для одержання перспективних в біологічному відношенні 
нітрогеновмісних сполук з флуорованим циклоалкіламінним фрагментом. Розроблено нову ефективну методологію 
флуорування альфа-циклопропіл-альфа-амінокислот, що полягає у введенні до атома нітрогену акцепторної 
трифлуороацетильної групи, яка сприяє м'якому флуоруванню тетрафлуоридом сірки і дозволяє здійснювати процес без 
використання високотоксичного флуориду водню.

Реферат (англ)

The objects of the study are iminophosphonates and iminocarboxylates, fluorocontaining cycloalkylamines; methods for their 
functionalization and conversion to aminophosphonic and aminocarboxylic acid derivatives. The aim of the work was to develop 
a scientific methodology for synthesizing biologically important aminocarboxylic, aminophosphonic and gem-bisphosphonic 
acid derivatives based on the functionalization of highly electrophilic alfa-iminocarboxylates and phosphonates; the 
determination of the main regularities of their chemical behavior and the search of possibilities for the use of these new building 
blocks in synthesis, including asymmetric synthesis, of biorelevant acyclic and heterocyclic derivatives bearing pharmacophoric 
amino carboxylic acid and aminophosphonate fragments. The convenient preparative methods for the synthesis of a wide range 
of imines of trihalopyruvates and iminophosphonates have been developed. The alfa -imino esters of carboxylic and phosphonic 
acids have been shown to be perspective building blocks for the preparation of biorelevant important aminophosphonic and 
aminocarboxylic acids derivatives on their basis. Novel highly reactive low-molecular synthons - NH- and N-
trimethylsilylminophosphonates and iminocarboxylates containing fluoroalkyl groups were synthesized. The latter are 
promising substrates for the design of novel effective drugs and biomedical studies. A number of acyclic and heterocyclic 



compounds containing a pharmacophoric aminophosphonate or aminocarboxylate fragment and being perspective for the 
search for new drugs among them have been synthesized by reductive functionalization of iminocarboxylates and 
iminophosphonates. Simple and effective methods for the synthesis of fluorinated cycloalkylamines have been developed and 
some synthetic potentialities of these new low-molecular weight building blocks have been found for obtaining biorelevant 
compounds containing nitrogen- and a fluorinated cycloalkylamine moiety. Simple and effective methods to synthesize 
fluorinated cycloalkylamines were developed. Synthetic potentialities of these novel low-molecular weight building blocks for 
the preparation of biorelevant nitrogen-containing compounds bearing fluorinated cycloalkylamine moiety were revealed. The 
new methodology for fluorination of alfa cycloalkyl- alfa -aminoacids with sulfur tetrafluoride, consisting in preliminary 
introduction of electron withdrawing trifluoroacetyl group to the nitrogen atom, was elaborated.

Індекс УДК: 547, 547.412.721.2 + 547.268.351

Коди тематичних рубрик НТІ: 31.21

6. Науково-технічна продукція (НТП)

НТП 1

Назва продукції (укр): Методи синтезу імінофосфонатів, флуорованих імінокарбоксилатів, флуорованих 
аміноциклоалканів та гетероциклоалканів, які є високореакційноздатними низькомолекулярними синтонами для 
одержання поліфлуороалкілвмісних похідних амінокарбонових та амінофосфонових кислот, ациклічних та 
гетероциклічних сполук з фармакофорними групами.

Назва продукції (англ): Methods for synthesis of iminophosphonates, iminocarboxylates, fluorinated aminocycloalkanes and 
heterocycloalkanes - highly reactive low molecular synthones for the preaparation of polyfluoroalkyl containing derivatives of 
aminocarboxylic and aminophosphonic acids, acyclic and heterocyclic compounds with pharmacophoric groups.

Очікувані результати: 

Галузь застосування: 73.10.1

Опис продукції (укр): Розроблені зручні препаративні методи синтезу широкого ряду імінів тригалопіруватів та 
імінофосфонатів. Показано, що альфа-іміноестери карбонових та фосфонових кислот є перспективними будівельними 
блоками для одержання на їх основі біологічно важливих похідних амінофосфонових та амінокарбонових кислот. В 
практику органічного синтезу введені нові реакційноздатні низькомолекулярні флуороалкілвмісні синтони - NН- та N-
триметилсилілімінофосфонати та імінокарбоксилати, що відкривають додаткові синтетичні можливості для 
конструювання нових біомедичних препаратів. Відновною функціоналізацією імінокарбоксилатів та імінофосфонатів 
синтезовано цілу низку ациклічних та гетероциклічних сполук, що містять фармакофорний амінофосфонатний або 
амінокарбоксилатний фрагмент і є перспективними кандидатами для пошуку серед них нових медичних препаратів. 
Показано, що одержані в роботі флуоровані імінофосфонати є ручними субстратами для асиметричного синтезу 
біологічно важливих похідних амінофосфонових кислот з флуороал

Соціально-економічна спрямованість НТП: 

Стадія завершеності НТП: Звіт по НДДКР

Впровадження НТП: Не впроваджено

Строки впровадження: -

Виробник продукції: ІОХ НАНУ

Споживачі продукції: Синтетична хімія, біохімія і медицина

Перспективні ринки: медичні та біологічні лабораторії та науково-дослідні установи України, країн СНД та розвинутих 
країн світу

Права інтелектуальної власності: Отримано патент

Форми та умови передачі продукції: Продаж продукції
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Замулко Катерина Анатоліївна

Кіселева Олена Іванівна

Колотило Микола Васильович

Онисько Петро Петрович

Пустовіт Юрій Митрофанович

Рассукана Юлія Вікторівна

Рожков Володимир Вадимович

Сизоненко Ярослав Анатолійович

Станько Олег Володимирович

Фетеску Катерина Яківна

Чудакова Тетяна Йосипівна

Шалімов Олександр Олександрович

Керівник організації: 

Кальченко Віталій Іванович

Керівники роботи: 

Онисько Петро Петрович

Керівник відділу реєстрації наукової діяльності 
УкрІНТЕІ

 

Юрченко Т.А.


