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Цель исследования. Синтез 5-индол-4-(алкил-, арил-, амино)-1,2,4-триазол-3-тиолов с целью создания 
на их основе производных с высоким потенциалом биологической активности. 

Материалы и методы. Реакции one-pot синтеза: активирование карбоксильной группы индол-3-
корбоновой кислоты карбонилдиимидазолом; присоединение незамещённого тиосемикарбазида; нагревание 
полученного продукта в 10% растворе натрий гидроксида; нейтрализация кислотой этановой. 

Результаты исследования. Структура и чистота синтезированных веществ подтверждена комплексом 
аналитических и спектральных методов. Так, по данным 1Н ЯМР спектроскопии для полученного нами 5-(3-
(1Н-индол-3-ил)пропил)-2Н-1,2,4-триазол-3-тиола определяются следующие характерные химические сдвиги: 
при 7.3 м. д. и 7.46 м. д. наблюдается два однопротонных дублета что характерно для протонов бензольного 
ядра индола в 4 и 7 положениях, так же при 6.92 м. д. и 7.01 м. д. наблюдаются два однопротонных триплета, 
которые характерны для водородов 5 и 6 положений в ядре индола. При 2.75 м. д. и 2.78 м. д. наблюдаем два 
двопротонных триплета и один двухпротонный квинтет при 2.03 м. д., которые соответствуют пропильному 
участку в молекуле. При 10.6 м. д. обнаруживается протон тиольной группы триазола, а при 12.98 м. д. и 13.05 
м. д. наблюдается два обменных протона индольного и триазольного NH соответственно. 

Выводы. Разработана препаративная методика синтеза и получен ряд 5-индол-4-(алкил-, арил-, амино)-
1,2,4-триазол-3-тиолов, структура которых была доказана с помощью физико-химических методов анализа. 
Спланирован фармакологический скрининг синтезированных веществ. 
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В.С. Зайченко, Е.А. Рубан, Н.А. Гербина 
Кафедра заводской технологии лекарств 
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Физико-химические свойства, стабильность и фармакологический эффект суппозиториев зависят от 

условий ведения технологического процесса. Поэтому для определения оптимальной технологии изготовления 
лекарственных препаратов в форме суппозиториевнеобходимо проведение исследований температуры разло-
жения активных фармацевтических ингредиентов (АФИ), что позволяет определить температурные режимы 
приготовления суппозиториев и введения действующих веществ в основу без опасности разрушения структуры 
субстанций и изменения их фармакологических эффектов. 

В состав суппозиториев для лечения заболеваний предстательной железы включенов качестве АФИ – 
мелоксикам ииндол-3-карбинол. На основании фармакологических исследований выбрана полиэтиленоксидная 
основа (ПЭО-1500:ПЭО-400 в соотношении 95:5). 

Цель исследования -  изучение температуры разложения АФИ, входящих в состав суппозиториев. 
Материалы и методы. Термогравиметрический анализ проводили на дериватографе Q-1500-D систе-

мы «F. Paulic, G. Paulic, L. Epdey» венгерской фирмы «МОМ» с платино-платинородиевой термопарой в диапа-
зоне температур от 22ºС до 500ºС.  

Результаты исследований. При температуре 95ºС происходит плавление индол-3карбинола без поте-
ри в массе. В температурных пределах 110-233ºС потеря в массе составила 11,5% от навески, с максимальной 
скоростью разложения при температуре 152ºС, что, вероятнее всего, сопровождается кипением. При прокали-
вании субстанции до 500ºС разложение происходит в 2 этапа – при температурах 343ºС и 365ºС, выше 365ºС 
наблюдается процесс горения. 

При исследовании мелоксикама было установлено, что субстанция стабильна до 257ºС, потери в массе 
не происходит. При данной температуре наблюдается процесс плавления вещества, максимальная скорость 
разложения – 260ºС. При температуре 278ºС наблюдается процесс горения, а в пределах 315-393ºС – кипения. 

Проведенные исследования термического поведения АФИ позволяют сделать вывод, что термическое 
превращение субстанции индол-3-карбинола начинается с 95ºС, а мелоксикама – с 257ºС. Это свидетельствует о 
термостабильности данных субстанций при введении в полиэтиленоксиднуюсуппозиторную основу в диапазо-
не температур 50-60ºС. 
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