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(57) Сполука N-бензил-3-[5'-(2"-
амінотіадіазоліл)дифенілфосфіно]-сукцинімід, яка 
має потенційну фізіологічну активність, 
загальної формули:  
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Корисна модель відноситься до медицини, а 
саме, до нейрофармакології. Сполука N-бензил-3-
[5'-(2"-амінотіадіазоліл)дифенілфосфіно]-
сукцинімід (далі, сполука), відноситься до серед-
ньотоксичних та протисудомної активності не про-
являє, але потенціює судомні ефекти у лаборато-
рних тварин, які виникають в наслідок дії коразолу. 

Велика кількість похідних малеїнімідів на да-
ний момент є відомими лікарськими засобами, що 
активно застосовуються в медицині завдяки їх 
високій фізіологічній активності [1, 2, 3]. Іміди бур-
штинової кислоти (2,5-піролідиндіони) здатні від-
новлювати обмінні процеси в центрах кори голов-
ного мозку і особливо в підкоркових ядрах, 
нормалізувати їх функції. Тому ці препарати часто 
використовують з вальпроатом натрію, для підви-
щення ефективності останнього. Необхідно зазна-
чити, що сумісне використання цих двох препара-
тів призводить до збільшення рівня сукцимідів у 
крові. Останнім часом окрім антиконвульсивної дії 
у імідів ненасичених карбонових кислот було ви-
явлено психотропну активність (слабкий стиму-

люючий ефект), -заміщенні амінокротонові ефіри 
характеризуються слабким ефектом типу антиде-
пресантів. 

Армянські вчені для сполук загального вигля-
ду: 
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виявили стійкий антидепресантний ефект [4]. 
Описано [5], що N-алкілмалеїніміди можуть ви-

конувати роль інгібіторів нітрифікації амонійних 
сполук із сечі, а N-етилмалеїніміди мають потен-
ційну здатність контролювати процес розвитку 
зубного карієсу [6]. 

N(арилалкіл)-малеїніміди були отримані в реа-
кції малеїнового ангідриду і N(арилалкіл)-амінів. 
Була досліджена їх антимікробна активність. 
N(арилалкіл)-малеїніміди проявляли антибактері-
альну активність по відношенню до грампозитив-
них бактерій таких як: Bacillus subtilis і 
Staphylococcus aureus. Майже всі виявляли анти-
бактеріальну активність до грамнегативних бакте-
рій таких як: Escherichia coli, але були неактивні до 
Pseudomonas acriginosa. Всі N-(арилалкіл)-
малеїніміди проявляли активність до дріжжевих і 
міцелійних грибів [7]. В роботах [8, 9] представле-
но нові похідні малеїнімідів, які мають противираз-
кову та антиішемічну активність: 
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Інтерес до цього класу сполук, як до потенцій-

ного джерела протиепілептичних препаратів, ви-
ник після експериментальних досліджень прове-
дених науковцями у 1936 році [10]. 

Авторами роботи [11] шляхом С-
фосфорилювання N,N-диалкіл-N'-гетарил-
формамідинів отримано нову сполуку 5-(2-
амінотіадіазоліл)дифенілфосфін, яка аналогічно 
може реагувати з малеїнімідами шляхом нуклео-
фільного приєднання по подвійному зв'язку. 

Раніше нами були отримані інші нові гетероци-
клічні похідні малеїнімідів шляхом нуклеофільного 
приєднання по подвійному зв'язку [12, 13]. 

Структурні аналоги продукту реакції між N-
бензилмалеїнімідом та 5-(2-
амінотіадіазоліл)дифенілфосфіном з потенційними 
фізіологічними властивостями на-сьогодні не ві-
домі (літературний опис відсутній).  

В основу корисної моделі поставлено дослі-
дження токсичності сполуки N-бензил-3-[5'-(2"-
амінотіадіазоліл) дифенілфосфіно]-сукцинімід (да-
лі сполука) під час вивчення її протисудомної ак-
тивності після підшкірного введення до організму 
лабораторних тварин коразолу. 

Сполука, яка має потенційну фізіологічну ак-
тивність, отримана шляхом взаємодії 5-(2-
амінотіадіазоліл)дифенілфосфіну з N-
бензилмалеїнімідом   у   молярному співвідношен-
ні 1:1. 

Реакції проводилися у системі розчинників 
(безводний бензол - безводний піридин) при пос-
тійному нагріванні та перемішуванні реакційної 
суміші 4 години з метою забезпечення отримання 
N-бензил-3-[5'-(2"-амінотіадіазоліл) дифенілфос-
фіно]-сукцинімід з потенційними фізіологічними 
властивостями. 

Експерименти щодо вивчення токсичності 
сполуки під час вивчення її протисудомної актив-

ності проведені на білих нелінійних мишах з масою 

тіла 22 2г. Кількість лабораторних тварин - 6. 
Сполука, розчинена у фізіологічному розчині, вво-
дилася одноразово, підшкірне, за 30 хвилин до 
введення коразолу. 

Критерієм оцінки токсичності вважався відсо-
ток загибелі лабораторних тварин, критерієм про-
тисудомної активності - відсоток гальмування су-
домних ефектів у лабораторних тварин після 
введення коразолу. Вивчення параметрів токсич-
ності проводилось у дослідах на білих нелінійних 
мишах. Результати досліду обраховувались у аль-
тернативній формі на 14 добу після введення. 
Статистична обробка проведена по В.Б. Прозо-
ровському та ін. [14], 

Експерименти показали, що сполука відно-
ситься до середньотоксичних сполук, ЛД50 її ста-
новить 650 (560-750)мг/кг (таб.1). 

У 100% лабораторних тварин розвивалися су-
домні ефекти після введення фізіологічного роз-
чину досліджуваної сполука, а потім через 30 хви-
лин - коразолу, що свідчить про відсутність у неї 
протисудомної активності. Під час досліджень у 
лабораторних тварин спостерігалися сильні судо-
ми, кровотеча з рота. При введенні фізіологічного 
розчину досліджуваної сполуки до організму лабо-
раторних тварин зареєстровано відсоток загибелі 
тварин - 100%. 

Таким чином, можна зробити висновок, що 
сполука відноситься до середньотоксичних та не 
проявляє протисудомну активність, а потенціює 
судомну дію коразолу паралельно викликаючи 
кровотечі. Однак, сполука може бути перспектив-
ною як потенційно фізіологічно активна з метою 
подальшого вивчення її можливих фізіологічних 
властивостей. 

Таблиця - Параметри токсичності та фізіологі-
чної активності сполуки N-бензил-3-[5'-(2"-
амінотіадіазоліл) дифенілфосфіно]- сукцинімід, 
загальної формули: 
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Назва сполуки Спосіб введення 
Кількість лаборатор-
них тварин (білі нелі-

нійні миші) 
ЛД50 (миші, мг/кг) 

Протисудомна ак-
тивність 

N-бензил-3-[5'-    Відсутня. 
(2"-амінотіа-    Потенціює 
диазоліл) дифе- підшкірнo 6 650 (560-750) судомні ефекти, 
нілфосфіно]-    кровотечі. 
сукцинімід     

Таким чином, сполука, що заявляється, відно-
ситься до середньотоксичних, ЛД50 її становить 
650 (560-750)мг/кг та не проявляє протисудомну 
активність, а потенціює судомну дію коразолу па-
ралельно викликаючи кровотечі. 

Однак, сполука може бути перспективною як 
потенційно фізіологічно активна з метою подаль-
шого вивчення її можливих фізіологічних власти-
востей. 

Завданням корисної моделі є дослідження то-
ксичності сполуки N-бензил-3-[5'-(2"-
амінотіадіазоліл) дифенілфосфіно]-сукцинімід під 
час вивчення її протисудомної активності після 
підшкірного введення до організму лабораторних 
тварин коразолу. 

Вивчення токсичності під час дослідження 
протисудомної активності сполуки N-бензил-3-[5'-
(2"-амінотіадіазоліл) дифенілфосфіно]-сукцинімід 
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проводилося у відділі нейрофармакології Інституту 
фармакології та токсикології АМН України. 
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