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 الملخص العربى

  تشیید بعض الحلقات الغیر متجانسة المتصلة بأحماض أمینیة ذات الأھمیة الصیدلیة

لقد وجد للبنزوتریازول العدید من التطبیقات كعامل مساعد فعال فى تفاعلات الأوساط السائلھ والأسطح الصلبھ، 

جدیدة ذات أھمیھ كبیره فى تشیید المركبات الصیدلیة لذلك فقد تم تحدید الھدف من ھذه الرسالة لیكون تطویر طریقة عملیة 

 اسیل بنزوتریازول.- الھامة باستخدام ن

  وقد تم تقدیم ھذه الرسالة فى ثلاثة فصول:

  الفصل الأول:

اسیل بنزوتریازول كعامل مؤسیل ممیز ومفید فى تفاعلات  - یبدأ بوصف الأستعمالات المختلفة لمركبات ن

أسیل بنزوتریازول فى تشیید أشباه - ون والكبریت والأكسجین بالأضافھ لوصف إستخدامات نالأسیلة للنیتروجین والكرب

  البیبتیدات كالأذا بیبتیدات والأوكساأذا بیبتیدات والدیبسى بیبتیدات.

اسیل بنزوتریازولات ویستعملھا فى تنشیط المجموعات المختلفة -ویعرض بعد ذلك طریقة جدیدة لتحضیر ن

  لیة ویوضح فى ھذا الفصل الممیزات المختلفة للطریقة الجدیدة.للأحماض الكربوكسی

امینوبنزویك بدون - 4امینو بنزویك وكذلك لحامض -3اسیل بنزوتریازول لمركبات حامض - وقد تم تحضیر ن

 وجود مجموعات حامیة لمجموعة الأمینو بالطریقة الجدیدة. وكذلك فى المعالجھ الأختیاریة للأحماض ثنائى الكربوكسیل.

وقد تم استعمال الطریقھ الجدیدة فى تحضیر عقار الفرینوستات المثبط لأنزیم دى استیلیز الھیستون والمستعمل فى علاج 

  سرطان البروستاتا والثدى بكمیات ممتازة مقارنة بالطرق المستعملة فى تحضیره فى السابق.

  

  



   
  الفصل الثانى 

دات الحیویھ من مجموعة البیتا لاكتام ثم یشیر للحاجة یشمل ھذا الفصل على شرح التقسیمات المختلفھ للمضا

  الملحھ لتشید المضادات الحیویھ الجدیدة. كذلك یتم شرح الطرق المستعملھ فى تصمیم المضادات الحیویة الجدیدة.

المنتمى للجیل الاول من عائلة السیفالوسبورین المشیدة  'IXa-kوقد تم تشیید مشتقات جدیدة من السیفالكسین 

  إعتمادا على أسیلة السیفالكسین بطریقھ البینوتریازول

على استفیلوكوكس اوریس، بینوباسیلس بولیمكسیا،  IXa-jوقد تم قیاس التأثیر المضاد للبكتریا للمركبات 

ایشیریشیا كولاى وسیدومونس اریجونوزا بطریقة الأجار كمقیاس لحساسیة المركبات وبطریقة تخفیف المرق لقیاس 

  لأدنى للمركبات الجدیده فى تثبیط البكتریا وباستعمال السیفالكسین كماده معیاریھ.التأثیر ا

 IXgو   IXbوقد حافظت جمیع المركبات على فاعلیھ السیفالكسین تجاه استفیلوكوكس اوریس. واظھر المركبان 

  مجال واسع فى الفاعلیھ تجاه جمیع البكتریا المستعملھ مقارنة بالسیفالكسین.

  الثالفصل الث

فى ھذا الفصل یتم تشیید مشتقات جدیده من النیكوتینامید. وقد تم تشید المشتقات الجدیده عن طریق تنشیط حامض 

والذى یتم تنشیطھ  Xامینو بینزویك لتكوین مركب - 3النیكوتینك بطریقة البینزوتریازول ثم یفاعل الناتج مع حامض 

   XIa-m.طریقھ البینزوتریازول. لیعطینا المركبات المستھدفھ للتفاعل مع أحماض امینیھ وامینات مختلفة بواسطة 

) HCT-116، القولون((MIC-7)وقد تم قیاس السمیھ الخاصھ بالمركبات الجدیدة على كل من سرطان الثدى 

  فلویوراسیل وعقار ایماتینب كمعیار للتجربھ.-5واستعمال عقار , )DU145, PC3والبروستاتا ( 

فلورویوراسیل. كما ان نفس -5فاعلیھ عالیھ على سرطان الثدى اعلى من  XIh, XIj, XIkاظھرت مركبات 

  فلورویوراسیل وایماتینیب. -5اظھرت فاعلیة عالیة على سرطان القولون اعلى من  XIlالثلاث مركبات بالأضافھ الى 



   
 ,XIa-dحیث كانت المركبات  DU145, PC3اظھرت غالبیة المركبات فاعلیھ عالیھ على سرطان البروستاتا 

XIh, XIj, XIk   ھى الافضل على خلایاDU145  وأتى مركبXIb   بنتائج رائعھ اعلى من عشره اضعاف تاثیر

  عقار الایماتینیب

والتى اظھرت فاعلیة بأكثر من  XIh XIi, XIj, XIkكانت مع المركبات  PC3افضل فاعلیة اخذت على خلایا 

  لورویوراسیل والایماتینیب.ف- 5ثلاثة أضعاف فاعلیة ال 

 

 


