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Біциклічні сполуки з атомом Нітрогену залишаються одними з найвживаніших ізостерів для заміни звичайних азамоногетероциклів.[1] Основними їх перевагами є тривимірна структура, а також можливість регулювати фізико-хімічні властивості даного структурного фрагменту розмірами замісників, а також введенням інших гетероатомів, наприклад Оксигену для підвищення водорозчинності.[2]
Основним напрямом роботи було вивчення впливу структурних особливостей конденсованих біциклічних амінів на їх фізико-хімічні властивості. З комерційно доступних амінів були синтезовані відповідні бензаміди для дослідження ліпофільності. Також було отримано дві раніше не описаних в літературі біциклічні скелети, які були отримані з ключового алкену 1 циклопропануванням дією діазометану та циклоприєднанням азометинового іліду з утворенням відповідного піролідинового фрагменту.
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Для отриманої бібліотеки сполук були проведені відповідні дослідження, а саме експериментальне вимірювання основності (pKa) для амінів та ліпофільності (logP) для їх бензамідів. Окрім передбачуваного впливу на дані показники в залежності від кількості важких атомів, можна було також спостерігати відчутні зміни при зміні відносного розташування атому Нітрогену у циклах, а також вплив конфігурації відповідної біциклічної сполуки.
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Аналогічні дослідження були проведені також і для серії подібних біциклічних амінів, що включають в себе атом Оксигену у другому циклі. Дані по ліпофільності були отримані теоретично, вимірювання основності були проведені експериментально. Отримані результати показали збереження основних тенденцій, однак варто відмітити, що основність амінів сильно залежна від взаємного розташування атомів Нітрогену та Оксигену. Утворення системи RHN-CH2-CH2-OR призводило до значного падіння основності, що можна пояснити електронним впливом атому Оксигену. Особливої уваги заслуговує ефект конфігурації біциклу, який у випадку транс-ізомеру зменшує основність більш ніж на 1 порядок. 
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Отримані дані свідчать, що відмінності між усіма можливими конденсованими ізомерами з загальною формулою CxHyN1O1 є достатньо суттєвими, що може слугувати ефективним інструментом для тонкої корекції фізико-хімічних властивостей препаратів на основі циклічних амінів.
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