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Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê

àçóëåíîâîìó ïðîèçâîäíîìó ôîðìóëû (I) èëè åãî
ñîëè:

ãäå R1-R4 ïðåäñòàâë þò ïî îòäåëüíîñòè àòîì
âîäîðîäà, -(íèçøèé àëêèëåí)-O-(íèçøèé
àëêèë), -Ñ(=O)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé

àëêèë) èëè -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé

àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
àðèë), R5-R 12 ïðåäñòàâë þò ïî îòäåëüíîñòè àòîì
âîäîðîäà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé
àëêèë, àòîì ãàëîãåíà, -ÎÍ, -O-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), -(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-O-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), O-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àðèë), -ÑÎÎÍ, èëè -Ñ(=O)-O-
(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), è À
ïðåäñòàâë åò ñâ çü èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí, ãäå -À- ìîæåò áûòü
ñâ çàíà ñ ëþáûì ïîëîæåíèåì 1-8 àçóëåíîâîãî

öèêëà, è ëþáûå äâå ãðóïïû èç ÷èñëà R5, R6 è R7

ìîãóò îáðàçîâûâàòü áåíçîëüíûé öèêë âìåñòå ñ
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ñîñåäíèìè àòîìàìè óãëåðîäà, à òàêæå èçîáðåòåíèå
îòíîñèòñ  ê ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè íà
îñíîâå ýòèõ ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâë þùåé ñîáîé

èíãèáèòîð êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû, è ñïîñîáó

ëå÷åíè  äèàáåòà, òàêîãî êàê èíñóëèíîçàâèñèìûé
äèàáåò (äèàáåò òèïà 1) è èíñóëèíîíåçàâèñèìûé
äèàáåò (äèàáåò òèïà 2). 3 í. è 4 ç.ï. ô-ëû, 25 òàáë.
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(57) Abstract: 
FIELD: organic chemistry, medicine, pharmacy.
SUBSTANCE: invention relates to an azulene

derivative of the formula (I):

or its salt wherein each radical among R1-R4

represents hydrogen atom, (lower alkylene)-O-
(lower alkyl), -C(=O)-(optionally substituted
lower alkyl) or (optionally substituted lower
alkylene)-(optionally substituted aryl); each

radical among R5-R12 represents hydrogen atom,
optionally substituted lower alkyl, halogen atom,

(alkylene)-O-optionally substituted lower alkyl),
-O-(optionally substituted lower alkylene)-
(optionally substituted aryl), -COOH or -C(=O)-O-
(optionally substituted lower alkyl); A
represents a bond or optionally substituted lower
alkylene wherein -A- can be bound at any position

1-8 of azulene cycle, and any two groups
among R5, R 6 and R7 can form benzene cycle in
common with adjacent carbon atoms. Also,
invention relates to a pharmaceutical composition
based on these compounds and representing

inhibitor of Na+-glucose co-transporter, and to a
method for treatment of diabetes mellitus of type
1 (insulin dependent) and type 2 (non-insulin
dependent).

EFFECT: valuable medicinal properties of
compounds and pharmaceutical composition,
improved method of diabetes mellitus treatment.

7 cl, 25 tbl, 75 ex
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Îáëàñòü òåõíèêè
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê àçóëåíîâûì ïðîèçâîäíûì îïðåäåëåííîé

õèìè÷åñêîé ôîðìóëû è èõ ñîë ì. Êîíêðåòíåå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê
àçóëåíîâûì ïðîèçâîäíûì, êîòîðûå ýôôåêòèâíî ëå÷àò èëè ïðåäóïðåæäàþò äèàáåò, òàêîé
êàê èíñóëèíîçàâèñèìûé äèàáåò (äèàáåò òèïà 1) è èíñóëèíîíåçàâèñèìûé äèàáåò (äèàáåò
òèïà 2), à òàêæå ðàçëè÷íûå ñâ çàííûå ñ äèàáåòîì çàáîëåâàíè , òàêèå êàê
èíñóëèíîðåçèñòåíòíûå áîëåçíè è îæèðåíèå, íàïðèìåð, â êà÷åñòâå ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
ñðåäñòâ, â ÷àñòíîñòè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû, è ê èõ ñîë ì.

Ïðåäïîñûëêè ñîçäàíè  èçîáðåòåíè 
Â ïîñëåäíèå ãîäû ïîòðåáîâàëñ  ôàðìàöåâòè÷åñêèé ïðåïàðàò äë  èíãèáèðîâàíè 

êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû (SGLT) â êèøå÷íèêå è ïî÷êàõ äë  ðåàáñîðáöèè ãëþêîçû
(èíãèáèòîð êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû) êàê ïðîòèâîäèàáåòè÷åñêîå ñðåäñòâî äë  áûñòðîé
íîðìàëèçàöèè ãèïåðãëèêåìèè è óëó÷øåíè  ýíåðãîáàëàíñà â îðãàíèçìå. Îæèäàåòñ , ÷òî
òàêîé èíãèáèòîð êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû áóäåò ïðåâîñõîäíûì ôàðìàöåâòè÷åñêèì
ïðåïàðàòîì äë  ëå÷åíè  èëè ïðåäóïðåæäåíè  äèàáåòà, òàêîãî êàê èíñóëèíîçàâèñèìûé
äèàáåò (äèàáåò òèïà 1) è èíñóëèíîíåçàâèñèìûé äèàáåò (äèàáåò òèïà 2), à òàêæå
ðàçëè÷íûõ ñâ çàííûõ ñ äèàáåòîì çàáîëåâàíèé, òàêèõ êàê èíñóëèíîðåçèñòåíòíûå áîëåçíè è
îæèðåíèå.

Â êà÷åñòâå ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ â êà÷åñòâå èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà
Na+-ãëþêîçû, èçâåñòíû, íàïðèìåð, ôëîðèäçèí, îïèñàííûé Welch C.A. et al. (J. Natr.,
1989, 119(11), 1698), è ñèíòåòè÷åñêèé Î-ãëèêîçèä, îïèñàííûé Hongu M. et al. (Chem.
Pharm. Bull., 1998, 46(1), 22) è â JP-A-11-21243. Ñîîáùàåòñ , ÷òî óêàçàííûå
ñîåäèíåíè  âûâîä ò ñ ìî÷îé èçáûòî÷íóþ ãëþêîçó êðîâè è ñíèæàþò óðîâåíü ãëþêîçû â
êðîâè, èíãèáèðó  êîòðàíñïîðòåð Na+-ãëþêîçû â ïî÷êàõ.

Îäíàêî, òàê êàê ëþáîå èç óêàçàííûõ ñîåäèíåíèé ïðåäñòàâë åò ñîáîé Î-ãëèêîçèä,
ñîäåðæàùèé Î-ãëþêîçèäíóþ ñâ çü, îáðàçîâàííóþ ìåæäó ãëþêîçîé è àãëèêîíîâîé ãðóïïîé,
ñóùåñòâóåò ïðîáëåìà, ÷òî ïðè ïåðîðàëüíîì ïðèåìå ãèïîãëèêåìè÷åñêîå äåéñòâèå èñ÷åçàåò
èç-çà ãèäðîëèçà Î-ãëþêîçèäíîé ñâ çè ãëþêîçèäàçîé èëè ïîäîáíûì ôåðìåíòîì â òîíêîé
êèøêå.

Èçâåñòíî, ÷òî ôëîðåòèí - àãëèêîíîâà  ãðóïïà ôëîðèäçèíà - õîðîøî èíãèáèðóåò
òðàíñïîðòåð, îáëåã÷àþùèé äèôôóçèþ ãëþêîçû. Íàïðèìåð, ñîîáùàåòñ , ÷òî êîíöåíòðàöè 
ãëþêîçû â ìîçãå óìåíüøàåòñ , êîãäà â âåíó êðûñû ââîä ò ôëîðåòèí (ñì., íàïðèìåð,
Stroke, 1983, 14, 388). Òàêæå èçâåñòíî, ÷òî ôëîðåòèí èíãèáèðóåò òðàíñïîðòåð âèòàìèíà
Ñ (Wang Y. et al., Biochem. Biophys. Res. Commun., 2000, 267, 488-494).

Ïîýòîìó äåëàþòñ  ïîïûòêè èñïîëüçîâàòü â êà÷åñòâå èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà
Na+-ãëþêîçû Ñ-ãëèêîçèä, ïîëó÷åííûé çàìåíîé êèñëîðîäà â ãëþêîçèäíîé ñâ çè Î-ãëèêîçèäà
íà óãëåðîä.

Íàïðèìåð, â JP-A-2001-288178 (äàëåå íàçûâàåìîé "ïàòåíòíûé äîêóìåíò 1")
óêàçûâàåòñ , ÷òî ñîåäèíåíèå ïðèâåäåííîé äàëåå ôîðìóëû îáëàäàåò äåéñòâèåì
èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû è ïðèãîäíî â êà÷åñòâå ëå÷åáíîãî ñðåäñòâà èëè
ïðîôèëàêòè÷åñêîãî ñðåäñòâà â ñëó÷àå äèàáåòà è êàê ãèïîãëèêåìè÷åñêîå ñðåäñòâî.

ãäå R1 ïðåäñòàâë åò Í, ÎÍ, íèçøóþ àëêèëüíóþ ãðóïïó, -Î-(íèçøóþ àëêèëüíóþ ãðóïïó)
èëè ïîäîáíóþ ãðóïïó, R2 ïðåäñòàâë åò Í, -ÑÎÎ-(íèçøóþ àëêèëüíóþ ãðóïïó) èëè ïîäîáíóþ
ãðóïïó, R5 ïðåäñòàâë åò -ÑÍ2ÎÍ, -ÑÍ2ÎÑÎÎ-(íèçøóþ àëêèëüíóþ ãðóïïó) èëè ïîäîáíóþ
ãðóïïó, À ïðåäñòàâë åò ïèðèäèí, ôóðàí, òèîôåí, õèíîëèí, èíäîë èëè ïîäîáíûé
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ãåòåðîöèêë, n ðàâíî 0, 1, 2 èëè 3, è m ðàâíî 0 èëè 1 (äë  áîëåå äåòàëüíîãî
îïðåäåëåíè  ñèìâîëîâ ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëû ñì. ïàòåíòíûé äîêóìåíò 1).

Êðîìå òîãî, â îïèñàíèè WO 01/27128 (äàëåå íàçûâàåìîì "ïàòåíòíûé äîêóìåíò 2")
óêàçûâàåòñ , ÷òî â êà÷åñòâå èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû äë  ëå÷åíè 
îæèðåíè  èëè äèàáåòà òèïà 2 ìîæíî èñïîëüçîâàòü ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

ãäå R1, R2 è R2à ïðåäñòàâë þò ïî îòäåëüíîñòè àòîì âîäîðîäà, OH, OR5, àëêèë, CF3,
OCHF2, OCHF3 èëè ïîäîáíóþ ãðóïïó, R3 è R4 ïðåäñòàâë þò ïî îòäåëüíîñòè àòîì âîäîðîäà,
OH, OR5à, -Î-àðèë, -Î-ÑÍ2-àðèë, àëêèë, öèêëîàëêèë, CF3 èëè ïîäîáíóþ ãðóïïó, À
ïðåäñòàâë åò Î, S, NH èëè (CH2)n, è n ðàâíî 0, 1, 2 èëè 3 (äë  áîëåå äåòàëüíîãî
îïðåäåëåíè  ñèìâîëîâ ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëû ñì. ïàòåíòíûé äîêóìåíò 2).

Êàê ïî ñí ëîñü âûøå, Ñ-ãëèêîçèä ïðèãîäåí äî íåêîòîðîé ñòåïåíè äë  ëå÷åíè  äèàáåòà
èç-çà èíãèáèðîâàíè  êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû. Îäíàêî èç-çà âîçðàñòàíè  â ïîñëåäíåå
âðåì  ÷àñòîòû ñëó÷àåâ äèàáåòà, êîòîðûé  âë åòñ  çàáîëåâàíèåì, ñâ çàííûì ñ îáðàçîì
æèçíè, è êîòîðûé äàæå ìîæíî íàçâàòü íàöèîíàëüíîé áîëåçíüþ, äë  êëèíè÷åñêîé ïðàêòèêè
ëå÷åíè  äèàáåòà èëè ïîäîáíûõ çàáîëåâàíèé âñå â áîëüøåé ñòåïåíè òðåáóåòñ  ñîåäèíåíèå
õèìè÷åñêîãî ñòðîåíè , îòëè÷àþùåãîñ  îò ñòðîåíè  èçâåñòíûõ ñîåäèíåíèé, è îêàçûâàþùåå
áîëåå áûñòðîå è áîëåå ñóùåñòâåííîå äåéñòâèå èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû.

Îïèñàíèå èçîáðåòåíè 
Àâòîðû íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðîâåëè èíòåíñèâíûå èññëåäîâàíè , êàñàþùèåñ 

ñîåäèíåíè  ñ áåíçîëüíûì öèêëîì, íåïîñðåäñòâåííî ñâ çàííûì ñ ãëþêîçíûì îñòàòêîì, è
îáëàäàþùåãî äåéñòâèåì èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû. Â ðåçóëüòàòå àâòîðû
îáíàðóæèëè, ÷òî ñîåäèíåíèå (ïðîèçâîäíîå àçóëåíà), ñîäåðæàùåå àçóëåíîâûé öèêë,
ñâ çàííûé ñ áåíçîëüíûì öèêëîì íåïîñðåäñòâåííî èëè ÷åðåç íèçøèé àëêèëåí (-À-), êîòîðûé
ìîæåò áûòü çàìåùåí àòîìîì ãàëîãåíà, ïðè÷åì áåíçîëüíûé öèêë íåïîñðåäñòâåííî ñâ çàí ñ
ãëþêîçíûì îñòàòêîì, îòîáðàæàåìîå ïðèâåäåííîé äàëåå ôîðìóëîé (I), îáëàäàåò
ñóùåñòâåííûì äåéñòâèåì èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû. Êîíêðåòíî íàñòî ùåå
èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíèþ ïðèâåäåííîé äàëåå ôîðìóëû (I) è åãî ñîëè
(íàçûâàåìûì äàëåå "ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè "). Ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîäõîä ùèì îáðàçîì èñïîëüçîâàòü â êà÷åñòâå èíãèáèòîðà
êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû, èñïîëüçó  óêàçàííîå ñîåäèíåíèå â êà÷åñòâå àêòèâíîãî
èíãðåäèåíòà, â ÷àñòíîñòè â êà÷åñòâå ëå÷åáíîãî ñðåäñòâà è/èëè ïðîôèëàêòè÷åñêîãî
ñðåäñòâà â ñëó÷àå äèàáåòà.

Õèìè÷åñêà  ôîðìóëà ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îòëè÷àåòñ  îò ôîðìóë â
ïàòåíòíûõ äîêóìåíòàõ 1 è 2 òåì, ÷òî ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , íàïðèìåð,
ñîäåðæèò àçóëåíîâûé öèêë.
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ãäå R1-R4 ïðåäñòàâë þò ïî îòäåëüíîñòè àòîì âîäîðîäà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë, -Ñ(=Î)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë) èëè -(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë),

R5-R12 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë, àòîì ãàëîãåíà, -ÎÍ, -Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé
àëêèë), -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-ÎÍ, -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèëåí)-Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), -Î-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), -Î-
(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
àðèë), -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-Î-Ñ(=Î)-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), -ÑÎÎÍ, íèòðî, öèàíî, àìèíî, çàìåùåííûé àìèíî èëè -Ñ(=Î)-
Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), è

À ïðåäñòàâë åò ñâ çü èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí,
ãäå -À- ìîæåò ïðèñîåäèí òüñ  â ëþáîì ïîëîæåíèè 1-8 àçóëåíîâîãî öèêëà, è ëþáûå äâå

ãðóïïû èç ÷èñëà R5, R6 è R7 ìîãóò îáðàçîâûâàòü áåíçîëüíûé öèêë âìåñòå ñ ñîñåäíèìè
àòîìàìè óãëåðîäà.

Òåðìèí "íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé", èñïîëüçóåìûé äë  îïðåäåëåíè  ãðóïï,
ïðåäñòàâëåííûõ R1-R4, R5-R12 è À, óêàçûâàåò, ÷òî ïðåäñòàâë þùèå èíòåðåñ ãðóïïû ìîãóò
áûòü èëè íåçàìåùåííûìè èëè çàìåùåíû àòîìîì ãàëîãåíà, -ÎÍ, (íèçøèé àëêèëåí)-
ÎÍ, -ÑÎÎÍ, -Ñ(=Î)-Î-(íèçøèì àëêèëîì), íèòðî, öèàíî, àìèíî èëè çàìåùåííûì àìèíî.
Àòîì ãàëîãåíà, -ÎÍ è -ÑÎÎÍ ïðåäïî÷òèòåëüíû â êà÷åñòâå çàìåñòèòåë .

Íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë, -Ñ(=Î)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé
àëêèë) è -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
àðèë), ïðåäñòàâëåííûå R1-R4 â ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I), ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
ïðåäïî÷òèòåëüíî, íèçøèé àëêèë, -Ñ(=Î)-(íèçøèé àëêèë) è -(íèçøèé àëêèëåí)àðèë,
ñîîòâåòñòâåííî. Íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë, -Î-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-ÎÍ,
(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé
àëêèë), -Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë), -Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àðèë), -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-Î-Ñ(=Î)-
(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë) è -Ñ(=Î)-Î-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë), ïðåäñòàâëåííûå R5-R12 â ôîðìóëå (I), ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
ïðåäïî÷òèòåëüíî, íèçøèé àëêèë, -Î-(íèçøèé àëêèë), -(íèçøèé àëêèëåí)-ÎÍ, -(íèçøèé
àëêèëåí)-Î-(íèçøèé àëêèë), -Î-(íèçøèé àëêèëåí)-Î-(íèçøèé àëêèë), -Î-(íèçøèé
àëêèëåí)àðèë, -(íèçøèé àëêèëåí)-Î-Ñ(=Î)-(íèçøèé àëêèë) è -Ñ(=Î)-Î-(íèçøèé àëêèë)
ñîîòâåòñòâåííî. Íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí, ïðåäñòàâëåííûé À â
ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I), ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïðåäïî÷òèòåëüíî, íèçøèé àëêèëåí
èëè ãàëîãåíçàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí.

Â ñîåäèíåíèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ãðóïïà, ïðåäñòàâëåííà  À â ïðèâåäåííîé âûøå
ôîðìóëå (I), ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïðåäïî÷òèòåëüíî, íèçøèé àëêèëåí è îñîáåííî
ïðåäïî÷òèòåëüíî - ìåòèëåí.

Ãðóïïû R1-R4 â ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I) ïðåäñòàâë þò ñîáîé, ïðåäïî÷òèòåëüíî,
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àòîìû âîäîðîäà.
Àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëû (I) ìîæåò ïðåäñòàâë òü ñîáîé,

ïðåäïî÷òèòåëüíî, ëþáîå èç ñîåäèíåíèé, âûáðàííûõ èç ãðóïïû, â êîòîðóþ âõîä ò 1,5-
àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)ôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-
ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-5-ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-
àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-4-ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-
èëìåòèë)-2-ýòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ìåòèëôåíèë]
ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ãèäðîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-
(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ôòîðôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2,4-
äèìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò è 1,5-àíãèäðî-1-[4-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-1-ìåòîêñè-2-íàôòèë]ãåêñèò.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé
âûøåóêàçàííîå àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå èëè åãî ñîëü â êà÷åñòâå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà è
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå àäúþâàíòû.

Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ýôôåêòèâíî ïðèìåíèìà äë 
èíãèáèðîâàíè  êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû èëè ïðîôèëàêòè÷åñêîãî ñðåäñòâà èëè
ëå÷åáíîãî ñðåäñòâà â ñëó÷àå äèàáåòà è îñëîæíåíèé äèàáåòà.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ âûøåóêàçàííîãî àçóëåíîâîãî
ïðîèçâîäíîãî èëè åãî ñîëè äë  ïîëó÷åíè  èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû èëè
ïðîôèëàêòè÷åñêîãî è/èëè ëå÷åáíîãî ñðåäñòâà â ñëó÷àå äèàáåòà è îñëîæíåíèé äèàáåòà.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  äèàáåòà è îñëîæíåíèé
äèàáåòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà âûøåóêàçàííîãî
àçóëåíîâîãî ïðîèçâîäíîãî èëè åãî ñîëè.

Â îïðåäåëåíèè ôîðìóë â äàííîì îïèñàíèè îïðåäåëåíèå "íèçøèé" îòíîñèòñ  ê ëèíåéíîé
èëè ðàçâåòâëåííîé óãëåðîäíîé öåïè ñ 1-6 àòîìàìè óãëåðîäà, åñëè íå óêàçàíî èíîå.
Ñîîòâåòñòâåííî ïðèìåðû "íèçøåãî àëêèëà" âêëþ÷àþò ëèíåéíûå èëè ðàçâåòâëåííûå àëêèëû
ñ 1-6 àòîìàìè óãëåðîäà, òàêèå êàê ìåòèë, ýòèë, ïðîïèë, èçîïðîïèë, áóòèë, èçîáóòèë,
âòîð-áóòèë, òðåò-áóòèë, ïåíòèë, èçîïåíòèë, ãåêñèë è èçîãåêñèë. Èç íèõ
ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  àëêèëû ñ 1-3 àòîìàìè óãëåðîäà, ïðè÷åì îñîáåííî
ïðåäïî÷òèòåëüíû ìåòèë è ýòèë.

Â êà÷åñòâå "íèçøåãî àëêèëåíà" êðîìå ìåòèëåíà, ýòèëåíà, ïðîïèëåíà è áóòèëåíà ìîæíî
èñïîëüçîâàòü ðàçâåòâëåííûé àëêèëåí. Èç íèõ ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ìåòèëåí è
ýòèëåí, ïðè÷åì îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëåí ìåòèëåí.

Â êà÷åñòâå "àòîìà ãàëîãåíà" ìîæåò áûòü çàäàí àòîì ôòîðà, àòîì õëîðà, àòîì áðîìà èëè
àòîì èîäà, ïðè÷åì îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû àòîì õëîðà è àòîì áðîìà. Â êà÷åñòâå
"ãàëîãåíçàìåùåííîãî íèçøåãî àëêèëà" èëè "ãàëîãåíçàìåùåííîãî íèçøåãî àëêèëåíà" ìîæåò
áûòü çàäàí íèçøèé àëêèë èëè íèçøèé àëêèëåí, çàìåùåííûé âûøåóêàçàííûì àòîìîì
ãàëîãåíà, ïðè÷åì îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  íèçøèé àëêèë èëè íèçøèé
àëêèëåí, çàìåùåííûå îäíèì èëè íåñêîëüêèìè àòîìàìè ôòîðà.

Òåðìèí "àðèë" îòíîñèòñ  ê ìîíîöèêëè÷åñêîé-òðèöèêëè÷åñêîé àðîìàòè÷åñêîé
óãëåâîäîðîäíîé ãðóïïå ñ 6-14 àòîìàìè óãëåðîäà. Ïðèìåðàìè àðèëà  âë þòñ  ôåíèë,
íàôòèë, àíòðàíèë è ôåíàíòðèë, ïðè÷åì îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû ôåíèë è íàôòèë. Â
êà÷åñòâå ãðóïïû "-(íèçøèé àëêèëåí)-àðèë" ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  áåíçèë è ôåíåòèë.

Â êà÷åñòâå "çàìåùåííîãî àìèíà" ìîæåò áûòü çàäàíà àìèíîãðóïïà, â êîòîðîé îäèí èëè
äâà àòîìà âîäîðîäà çàìåùåíû íèçøèì àëêèëîì, àöèëîì, êàðáàìîèëîì èëè êàðáàìàòîì
(NH2-C(=O)-O-). Â êà÷åñòâå "àöèëà" ìîãóò áûòü çàäàíû ôîðìèë, àöåòèë, ïðîïèîíèë,
áóòèðèë, âàëåðèë, ïèâàëîèë èëè ïîäîáíûå ãðóïïû, ïðè÷åì îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëåí
àöåòèë.

-À- â ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I) ìîæåò ñâ çûâàòüñ  ñ ëþáûì èç ïîëîæåíèé 1-8
àçóëåíîâîãî öèêëà.

Ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âêëþ÷àåò ñìåñü ðàçëè÷íûõ ñòåðåîèçîìåðîâ èëè
îòäåëüíûå ñòåðåîèçîìåðû, òàêèå êàê òàóòîìåð è îïòè÷åñêèé èçîìåð.

Ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæåò îáðàçîâûâàòü ñîëü ïðèñîåäèíåíè  êèñëîòû
èëè â çàâèñèìîñòè îò òèïà çàìåñòèòåë  ñîëü ïðèñîåäèíåíè  îñíîâàíè . Êîíêðåòíûìè
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ïðèìåðàìè òàêèõ ñîëåé  âë þòñ  ñîëü ïðèñîåäèíåíè , îáðàçîâàííà  ñ ìèíåðàëüíîé
êèñëîòîé, òàêîé êàê õëîðîâîäîðîäíà  êèñëîòà, áðîìîâîäîðîäíà  êèñëîòà, èîäîâîäîðîäíà 
êèñëîòà, ñåðíà  êèñëîòà, àçîòíà  êèñëîòà è ôîñôîðíà  êèñëîòà; ñ îðãàíè÷åñêîé
êèñëîòîé, òàêîé êàê ìóðàâüèíà  êèñëîòà, óêñóñíà  êèñëîòà, ïðîïèîíîâà  êèñëîòà,
ùàâåëåâà  êèñëîòà, ìàëîíîâà  êèñëîòà,  íòàðíà  êèñëîòà, ôóìàðîâà  êèñëîòà,
ìàëåèíîâà  êèñëîòà, ìîëî÷íà  êèñëîòà,  áëî÷íà  êèñëîòà, âèííà  êèñëîòà, ëèìîííà 
êèñëîòà, ìåòàíñóëüôîíîâà  êèñëîòà è ýòàíñóëüôîíîâà  êèñëîòà; ñ êèñëîé àìèíîêèñëîòîé,
òàêîé êàê àñïàðàãèíîâà  êèñëîòà è ãëóòàìèíîâà  êèñëîòà; ñîëü íåîðãàíè÷åñêîãî
îñíîâàíè , òàêîãî êàê íàòðèé, êàëèé, ìàãíèé, êàëüöèé è àëþìèíèé; îðãàíè÷åñêîãî
îñíîâàíè , òàêîãî êàê ìåòèëàìèí, ýòèëàìèí è ýòàíîëàìèí; îñíîâíîé àìèíîêèñëîòû, òàêîé
êàê ëèçèí è îðíèòèí; è àììîíèéíûå ñîëè.

Ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  òàêæå âêëþ÷àåò ãèäðàòû è ðàçëè÷íûå
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëüâàòû è ïîëèìîðôû.

Ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  íå ñëåäóåò îãðàíè÷èâàòü ñîåäèíåíè ìè,
îïèñàííûìè äàëåå â ïðèìåðàõ, íî îíè âêëþ÷àþò â ñåá  âñå ñîåäèíåíè  ïðèâåäåííîé âûøå
ôîðìóëû (I) (àçóëåíîâûå ïðîèçâîäíûå) è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

Êðîìå òîãî, ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæåò âêëþ÷àòü ëþáîå ïðîëåêàðñòâî,
êîòîðîå â îðãàíèçìå â ðåçóëüòàòå ìåòàáîëèçìà ïðåâðàùàåòñ  â ëþáîå ñîåäèíåíèå èç
÷èñëà ñîåäèíåíèé ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëû (I) èëè åãî ñîëè. Â êà÷åñòâå ãðóïïû,
îáðàçóþùåé ïðîëåêàðñòâî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ìîæåò áûòü çàäàíà
ãðóïïà, îïèñàííà  â Prog. Med., 5:2157-2161 (1985), èëè ãðóïïà, îïèñàííà  â
"Development of Pharmaceuticals", vol.7, Molecular Design, 163-198 (Hirokawa Shoten,
1990). Ïîýòîìó óêàçàííûå ðàáîòû âêëþ÷åíû â äàííîå îïèñàíèå â êà÷åñòâå ññûëîê.

Ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü
ìîæíî ïîëó÷èòü ðàçíûìè èçâåñòíûìè ìåòîäàìè ñèíòåçà ñ èñïîëüçîâàíèåì îñîáåííîñòåé,
îñíîâàííûõ íà òèïå åãî îñíîâíîé ñòðóêòóðû èëè çàìåñòèòåë . Â òàêîì ñëó÷àå, ñ òî÷êè
çðåíè  ìåòîäà ïîëó÷åíè , ýôôåêòèâíîé ìîæåò áûòü çàìåíà ôóíêöèîíàëüíîé ãðóïïû íà
ïîäõîä ùóþ çàùèùåííóþ ãðóïïó, êîíêðåòíî íà ãðóïïó, êîòîðóþ ìîæíî ëåãêî ïðåâðàòèòü â
ôóíêöèîíàëüíóþ ãðóïïó íà ñòàäèè ïîëó÷åíè  èñõîäíîãî âåùåñòâà èëè ïðîìåæóòî÷íîãî
ñîåäèíåíè  â çàâèñèìîñòè îò òèïà ôóíêöèîíàëüíîé ãðóïïû. Ñëåäó  ïî òàêîìó ïóòè, äë 
ïîëó÷åíè  öåëåâîãî ñîåäèíåíè  çàùèòíóþ ãðóïïó íåîá çàòåëüíî óäàë þò. Ïðèìåðàìè
òàêèõ ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï  âë þòñ  ãèäðîêñèëüíà  ãðóïïà è êàðáîêñèëüíà  ãðóïïà.
Ïðèìåðàìè çàùèòíûõ ãðóïï äë  óêàçàííûõ ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï  âë þòñ  çàùèòíûå
ãðóïïû, îïèñàííûå â Green and Wuts, "Protective Groups in Organic Synthesis", Second
Edition. Òàêèå ãðóïïû ìîæíî èñïîëüçîâàòü ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî óñëîâè ì ðåàêöèè.

Ïðåïàðàòèâíûå ïðèìåðû
Äàëåå áóäóò îïèñûâàòüñ  òèïè÷íûå ñïîñîáû ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî

èçîáðåòåíè 
Ïðåïàðàòèâíûé ïðèìåð 1
Ñïîñîá ïðåïàðàòèâíîãî ïðèìåðà 1 âêëþ÷àåò ââåäåíèå àçóëåíà (1) â ðåàêöèþ Ôðèäåë -

Êðàôòñà ñ ïîñëåäóþùèì âîññòàíîâëåíèåì ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2), ââåäåíèå
ñîåäèíåíè  (2) âî âçàèìîäåéñòâèå ñ ñîåäèíåíèåì (3) ïî ðåàêöèè ïðèñîåäèíåíè  ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4), âîññòàíàâëåíèå ñîåäèíåíè  (4) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I)
è óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû èç ñîåäèíåíè  (I) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I'), êàê
ïîêàçàíî íà ñõåìå, ïðèâåäåííîé äàëåå.
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Â ïðèâåäåííûõ ôîðìóëàõ R1-R12 è À èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå.
Ðåàêöèþ Ôðèäåë -Êðàôòñà îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåé êèñëîòû Ëüþèñà â

îòñóòñòâèå ðàñòâîðèòåë  èëè â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè
êèñëîòû Ëüþèñà  âë þòñ  õëîðèä àëþìèíè , òðèõëîðèä áîðà, õëîðèä öèíêà, õëîðèä
âàíàäè , õëîðèä æåëåçà è õëîðèä îëîâà. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ 
ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê äèýòèëîâûé ýôèð è òåòðàãèäðîôóðàí; ãàëîãåíàëêèëû, òàêèå êàê
õëîðîôîðì, äèõëîðìåòàí è 1,2-äèõëîðýòàí; äèìåòèëôîðìàìèä, äèìåòèëñóëüôîêñèä è
ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó
ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî
20°Ñ-180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 20°Ñ-40°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó
èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî, â âûøåóêàçàííûõ
ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ âîññòàíîâëåíè  îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî
âîññòàíîâèòåë  è êèñëîòíîãî êàòàëèçàòîðà â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè
ïðèìåðàìè âîññòàíîâèòåë   âë þòñ  áîðãèäðèä íàòðè , öèàíîáîðãèäðèä íàòðè  è
àëþìîãèäðèä ëèòè . Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè êèñëîòû  âë þòñ  êîìïëåêñ òðèôòîðèäà
áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà è òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâà 
êèñëîòà. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê
äèýòèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí è äèãëèì; ãàëîãåíàëêèëû, òàêèå êàê õëîðîôîðì,
äèõëîðìåòàí è 1,2-äèõëîðýòàí; è ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò
ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà
ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî 0-180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 0°Ñ-60°Ñ, õîò  îíà
èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì,
îäíàêî, â âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ ïðèñîåäèíåíè  ñîåäèíåíè  (2) ê ñîåäèíåíèþ (3) îñóùåñòâë þò â
ïðèñóòñòâèè àëêèëëèòèåâîãî ðåàãåíòà, òàêîãî êàê í-áóòèëëèòèé, âòîð-áóòèëëèòèé èëè
òðåò-áóòèëëèòèé, â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë 
 âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê äèýòèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí è äèãëèì.
Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì
ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî,
ïðèìåðíî îò -80 äî 30°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì
ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî, â âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ. Ñîåäèíåíèå (4)
òàêæå ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  (2) ñ ðåàêòèâîì Ãðèíü ðà, ïîëó÷åííûì
ñ èñïîëüçîâàíèåì ìåòàëëè÷åñêîãî ðåàãåíòà, òàêîãî êàê ìàãíèé, â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê
äèýòèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí è äèãëèì. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî
ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè
ñîñòàâë åò ïðèìåðíî 20-180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 20-80°Ñ, õîò  îíà
èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì,
îäíàêî â âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ âîññòàíîâëåíè  îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî
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âîññòàíîâèòåë  è êèñëîòíîãî êàòàëèçàòîðà â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè
ïðèìåðàìè âîññòàíîâèòåë   âë þòñ  òðèýòèëñèëàí, òðèèçîïðîïèëñèëàí è òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàí. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè êèñëîòíîãî êàòàëèçàòîðà  âë þòñ 
êîìïëåêñ òðèôòîðèäà áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà è
òðèìåòèëñèëèëòðèôòîðìåòàíñóëüôîíàò. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë 
 âë þòñ  ãàëîãåíàëêèëû, òàêèå êàê õëîðîôîðì, äèõëîðìåòàí è 1,2-äèõëîðýòàí; ïðîñòûå
ýôèðû, òàêèå êàê äèýòèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí è äèãëèì; àöåòîíèòðèë è ñìåñè
óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó
ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî
îò -100 äî 180°Ñ è ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèìåðíî îò -40 äî 20°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ 
ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â
âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ìåòàëëè÷åñêîãî êàòàëèçàòîðà,
òàêîãî êàê ïàëëàäèé/óãîëü, ãèäðîêñèä ïàëëàäè  èëè ïëàòèíà/óãîëü, â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå â àòìîñôåðå âîäîðîäà èëè â ïðèñóòñòâèè êèñëîòû Ëüþèñà â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè êèñëîòû Ëüþèñà  âë þòñ  òðèõëîðèä áîðà,
òðèáðîìèä áîðà è òðèõëîðèä àëþìèíè . Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ 
ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí è äèîêñàí; ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê
ýòèëàöåòàò; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë è ýòàíîë; àöåòîíèòðèë è ñìåñè óêàçàííûõ
ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ
âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî îò -100 äî
180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèìåðíî îò -80 äî 30°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó
èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â âûøåóêàçàííûõ
ïðåäåëàõ.

Ïðåïàðàòèâíûé ïðèìåð 2
Ñïîñîá ïðåïàðàòèâíîãî ïðèìåðà 2 âêëþ÷àåò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (3) ñ

ñîåäèíåíèåì (5) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (6), âîññòàíîâëåíèå ñîåäèíåíè  (6) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (7), ãàëîãåíèðîâàíèå ñîåäèíåíè  (7) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 
(7'), âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (7') ñ àçóëåíîâûì ïðîèçâîäíûì (8) ñ ïîëó÷åíèåì
ñîåäèíåíè  (I) è óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû èç ñîåäèíåíè  (I) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 
(I'), êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå, ïðèâåäåííîé äàëåå.

Â ïðèâåäåííûõ ôîðìóëàõ Õ ïðåäñòàâë åò ãàëîãåí, B(OR13)3, ãäå R13 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Í èëè íèçøèé àëêèë, èëè SnR14

3, ãäå R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë.

Âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (3) ñ ñîåäèíåíèåì (5) îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê
âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (2) ñ ñîåäèíåíèåì (3) â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 1.
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Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ âîññòàíîâëåíè  äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  (7) îñóùåñòâë þò
òàê æå, êàê ðåàêöèþ âîññòàíîâëåíè  ñîåäèíåíè  (4) â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 1.
Ïîñëåäóþùåå ãàëîãåíèðîâàíèå ñîåäèíåíè  (7) äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  (7')
îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî ãàëîãåíèðóþùåãî àãåíòà â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ãàëîãåíèðóþùåãî àãåíòà  âë þòñ  N-
áðîìñóêöèíèìèä, áðîì, áðîìîâîäîðîä. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ 
ãàëîãåíàëêèëû, òàêèå êàê ìåòèëåíõëîðèä, õëîðîôîðì è ÷åòûðåõõëîðèñòûé óãëåðîä;
ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê ýòèëàöåòàò; ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí è
äèîêñàí; äèìåòèëñóëüôîêñèä, óêñóñíà  êèñëîòà, âîäà è ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé.
Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì
ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî,
ïðèìåðíî 0-100°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì
ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùåå âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (7') ñ ñîåäèíåíèåì (8) îñóùåñòâë þò â
ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçàòîðà èëè â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî
ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçàòîðà è ïîäõîä ùåãî ôîñôèíà â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå.
Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè êàòàëèçàòîðà  âë þòñ  òåòðàêèñòðèôåíèëôîñôèíïàëëàäèé(0),
àöåòàò ïàëëàäè , áèñòðèôåíèëôîñôèíäèõëîðïàëëàäèé(II), 1,2-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíîýòàí)äèõëîðïàëëàäèé(II), 1,1'-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíîôåððîöåí)äèõëîðïàëëàäèé(II) è
òðèñ(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)äèïàëëàäèé(0). Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ôîñôèíà  âë þòñ 
òðèôóðèëôîñôèí, 2-(äèöèêëîãåêñèëôîñôèíî)áèôåíèë è òðè(òðåò-áóòèë)ôîñôèí.
Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê
òåòðàãèäðîôóðàí, äèîêñàí è äèãëèì; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë, ýòàíîë è èçîïðîïàíîë;
áåíçîë, òîëóîë, âîäà è ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò
ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà
ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 0-100°Ñ,
õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì
ôàêòîðàì, îäíàêî â âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Òàêóþ ðåàêöèþ ìîæíî îñóùåñòâèòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  (7') ñ ìåòàëëîì â
ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå ñ ïîëó÷åíèåì ìåòàëëîñîäåðæàùåãî ðåàãåíòà ñ ïîñëåäóþùèì
âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî ðåàãåíòà ñ ñîåäèíåíèåì (8) â ïðèñóòñòâèè ïàëëàäèåâîãî
êàòàëèçàòîðà. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ìåòàëëà  âë þòñ  ìåäü, öèíê, æåëåçî è ìàãíèé.
Ïàëëàäèåâûé êàòàëèçàòîð, ðàñòâîðèòåëü è òåìïåðàòóðà ðåàêöèè òàêèå æå, êàêèå óêàçàíû
âûøå.

Óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî îñíîâàíè  â
ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè îñíîâàíè   âë þòñ  ãèäðîêñèä
íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè , ìåòîêñèä íàòðè  è ýòîêñèä íàòðè . Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè
ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí, äèîêñàí è
äèãëèì; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë, ýòàíîë è èçîïðîïàíîë;  àöåòîíèòðèë, âîäà è ñìåñè
óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó
ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî
îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 0-100°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî
òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â
âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû òàêæå îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè êèñëîòû Ëüþèñà â
ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè êèñëîòû Ëüþèñà  âë þòñ 
òðèõëîðèä áîðà, òðèáðîìèä áîðà è òðèõëîðèä àëþìèíè . Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè
ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí è äèîêñàí; ñëîæíûå
ýôèðû, òàêèå êàê ýòèëàöåòàò; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë è ýòàíîë; àöåòîíèòðèë è ñìåñè
óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó
ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî
îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî îò -80 äî 60°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ 
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ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â
âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïðåïàðàòèâíûé ïðèìåð 3
Ñïîñîá ïðåïàðàòèâíîãî ïðèìåðà 3 âêëþ÷àåò ââåäåíèå çàùèòíîé ãðóïïû â ñïèðòîâîå

ïðîèçâîäíîå (9), âçàèìîäåéñòâèå çàùèùåííîãî ïðîèçâîäíîãî (9) ñ ñîåäèíåíèåì (3) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (10), âîññòàíîâëåíèå ñîåäèíåíè  (10) è óäàëåíèå èç íåãî
çàùèòíîé ãðóïïû ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (11), ãàëîãåíèðîâàíèå ñîåäèíåíè  (11) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (7'), âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (7') ñ àçóëåíîâûì ïðîèçâîäíûì
(8) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I) è óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû èç ñîåäèíåíè  (I) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I'), êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå, ïðèâåäåííîé äàëåå.

Â ïðèâåäåííûõ ôîðìóëàõ Ð ïðåäñòàâë åò çàùèòíóþ ãðóïïó è Õ ïðåäñòàâë åò ãàëîãåí,
B(OR13), ãäå R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè íèçøèé àëêèë, èëè SnR14

3, ãäå R14

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë.
Ñïèðòîâîå ïðîèçâîäíîå (9) çàùèùàþò ïîäõîä ùåé çàùèòíîé ãðóïïîé, òàêîé êàê òðåò-

áóòèëäèìåòèëñèëèëüíà  ãðóïïà, òðåò-áóòèëäèôåíèëñèëèëüíà  ãðóïïà è
òåòðàãèäðîïèðàíèëüíà  ãðóïïà, ñîãëàñíî îáû÷íîìó ñïîñîáó. Ïîñëåäóþùåå
âçàèìîäåéñòâèå ñ ñîåäèíåíèåì (3) îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè 
(2) ñ ñîåäèíåíèåì (3) â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 1.

Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ âîññòàíîâëåíè  îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê ðåàêöèþ
âîññòàíîâëåíè  ñîåäèíåíè  (4) â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 1. Ïîñëåäóþùåå óäàëåíèå
çàùèòíîé ãðóïïû îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî êàòàëèçàòîðà â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè êàòàëèçàòîðà  âë þòñ  ôòîðèä
òåòðàáóòèëàììîíè , êîìïëåêñ òðèôòîðèäà áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, ôòîðîâîäîðîä,
óêñóñíà  êèñëîòà è ï-òîëóîëñóëüôîíîâà  êèñëîòà. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë 
 âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí è äèîêñàí; ñïèðòû, òàêèå êàê
ìåòàíîë è ýòàíîë; âîäà è ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò
ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà
ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 20-80°Ñ,
õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì
ôàêòîðàì, îäíàêî â âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùåå ãàëîãåíèðîâàíèå îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî
ãàëîãåíèðóþùåãî àãåíòà è òðèôåíèëôîñôèíà â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè
ïðèìåðàìè ãàëîãåíèðóþùåãî àãåíòà  âë þòñ  N-áðîìñóêöèíèìèä, áðîì,
÷åòûðåõáðîìèñòûé óãëåðîä è áðîìèä ìåäè(II). Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë 
 âë þòñ  ãàëîãåíàëêèëû, òàêèå êàê ìåòèëåíõëîðèä, õëîðîôîðì è ÷åòûðåõõëîðèñòûé
óãëåðîä; ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê ýòèëàöåòàò; ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê
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òåòðàãèäðîôóðàí è äèîêñàí; áåíçîë, òîëóîë, äèìåòèëñóëüôîêñèä, óêñóñíà  êèñëîòà, âîäà
è ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó
ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî
îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 0-100°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî
òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â
âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùåå âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (7') ñ ñîåäèíåíèåì (8) è óäàëåíèå çàùèòíîé
ãðóïïû îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 2.

Ïðåïàðàòèâíûé ïðèìåð 4
Ñïîñîá ïðåïàðàòèâíîãî ïðèìåðà 4 âêëþ÷àåò âçàèìîäåéñòâèå áðîìáåíçîëüíîãî

ïðîèçâîäíîãî (12) ñ ñîåäèíåíèåì (3) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (13), âîññòàíîâëåíèå
ñîåäèíåíè  (13) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (14), ïðåâðàùåíèå ñîåäèíåíè  (14) â
ïðîèçâîäíîå òðèàëêèëîëîâà (15), âçàèìîäåéñòâèå ïðîèçâîäíîãî (15) ñ àçóëåíîâûì
ïðîèçâîäíûì (16) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I) è óäàëåíèå èç ñîåäèíåíè  (I) çàùèòíîé
ãðóïïû ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I'), êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå, ïðèâåäåííîé äàëåå.

Â ïðèâåäåííûõ ôîðìóëàõ Y ïðåäñòàâë åò ãàëîãåí è R15 ïðåäñòàâë åò íèçøèé àëêèë.
Âçàèìîäåéñòâèå áðîìáåíçîëüíîãî ïðîèçâîäíîãî (12) ñ ñîåäèíåíèåì (3) îñóùåñòâë þò

òàê æå, êàê âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (2) ñ ñîåäèíåíèåì (3) â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 1.
Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ âîññòàíîâëåíè  îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê ðåàêöèþ

âîññòàíîâëåíè  ñîåäèíåíè  (4) â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 1. Ïîñëåäóþùóþ êîíâåðñèþ â
ïðîèçâîäíîå òðèàëêèëîëîâà îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè ãåêñààëêèëäèîëîâà è
ïîäõîä ùåãî ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçàòîðà â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè
ïðèìåðàìè ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçàòîðà  âë þòñ  òåòðàêèñòðèôåíèëôîñôèíïàëëàäèé(0),
àöåòàò ïàëëàäè , áèñòðèôåíèëôîñôèíäèõëîðïàëëàäèé(II), 1,2-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíîýòàí)äèõëîðïàëëàäèé(II) è 1,1'-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíîôåððîöåí)äèõëîðïàëëàäèé(II). Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè
ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê äèýòèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí,
äèîêñàí è äèãëèì; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë, ýòàíîë è èçîïðîïàíîë; áåíçîë, òîëóîë,
âîäà è ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî
òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò
ïðèìåðíî îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 0-100°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ 
ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â
âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùåå âçàèìîäåéñòâèå ñ àçóëåíîâûì ïðîèçâîäíûì (16) îñóùåñòâë þò â
ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçàòîðà èëè â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî
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ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçàòîðà è ïîäõîä ùåãî ôîñôèíà â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå.
Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè êàòàëèçàòîðà  âë þòñ  òåòðàêèñòðèôåíèëôîñôèíïàëëàäèé(0),
àöåòàò ïàëëàäè , áèñòðèôåíèëôîñôèíäèõëîðïàëëàäèé(II), 1,2-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíîýòàí)äèõëîðïàëëàäèé(II), 1,1'-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíîôåððîöåí)äèõëîðïàëëàäèé(II) è
òðèñ(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)äèïàëëàäèé(0). Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ôîñôèíà  âë þòñ 
òðèôóðèëôîñôèí, 2-(äèöèêëîãåêñèëôîñôèíî)áèôåíèë è òðè(òðåò-áóòèë)ôîñôèí.
Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê äèýòèëîâûé
ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí, äèîêñàí è äèãëèì; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë, ýòàíîë è
èçîïðîïàíîë; áåíçîë, òîëóîë, âîäà è ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü
âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè.
Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî,
ïðèìåðíî 0-100°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì
ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ. Óäàëåíèå çàùèòíîé
ãðóïïû îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 2.

Ïðåïàðàòèâíûé ïðèìåð 5
Ñïîñîá ïðåïàðàòèâíîãî ïðèìåðà 5 âêëþ÷àåò áðîìèðîâàíèå ïðîèçâîäíîãî

ôåíèëóêñóñíîé êèñëîòû (17) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (18), ïðåâðàùåíèå ñîåäèíåíè  (18)
â ôåíèëàöåòîíîâîå ïðîèçâîäíîå (19), öèêëèçàöèþ ïðîèçâîäíîãî (19) ñ ñîåäèíåíèåì (20) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2), âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (2) ñ ñîåäèíåíèåì (3) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4), âîññòàíîâëåíèå ñîåäèíåíè  (4) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I)
è óäàëåíèå èç ñîåäèíåíè  (I) çàùèòíîé ãðóïïû ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (I'), êàê
ïîêàçàíî íà ñõåìå, ïðèâåäåííîé äàëåå.

Áðîìèðîâàíèå ïðîèçâîäíîãî ôåíèëóêñóñíîé êèñëîòû (17) îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè
ïîäõîä ùåãî àãåíòà áðîìèðîâàíè  â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè
áðîìèðóþùåãî àãåíòà  âë þòñ  N-áðîìñóêöèíèìèä, áðîì, áðîìîâîäîðîä. Õàðàêòåðíûìè
ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ãàëîãåíàëêèëû, òàêèå êàê ìåòèëåíõëîðèä, õëîðîôîðì è
÷åòûðåõõëîðèñòûé óãëåðîä; ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê ýòèëàöåòàò; ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå
êàê òåòðàãèäðîôóðàí è äèîêñàí; äèìåòèëñóëüôîêñèä, óêñóñíà  êèñëîòà, âîäà è ñìåñè
óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó
ðåàãèðóþùèõ âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî
îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 0-100°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî
òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â
âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùóþ äåðèâàòèçàöèþ â ôåíèëàöåòîíîâîå ïðîèçâîäíîå (19) îñóùåñòâë þò â
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ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî îñíîâàíè  â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè
ïðèìåðàìè îñíîâàíè   âë þòñ  àöåòàò íàòðè , àöåòàò êàëè  è ïèðèäèí. Õàðàêòåðíûì
ïðèìåðîì ðàñòâîðèòåë   âë åòñ  óêñóñíûé àíãèäðèä. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò
ïðèìåðíî îò -100 äî 180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 30-150°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ 
ñîãëàñíî òèïó èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â
âûøåóêàçàííûõ ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ öèêëèçàöèè îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  (19) ñ
ïîäõîä ùèì àìèíîì â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî äåãèäðàòèðóþùåãî àãåíòà â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå è ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñìåñè ñ ñîåäèíåíèåì (20) â ïîäõîä ùåì
ðàñòâîðèòåëå. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè àìèíà  âë þòñ  ìîðôîëèí, ïèððîëèäèí, N-
ìåòèëïèïåðàçèí, äèýòèëàìèí, äèèçîïðîïèëàìèí. Õàðàêòåðíûìè ïðèìåðàìè
äåãèäðàòèðóþùåãî àãåíòà  âë þòñ  ñóëüôàò ìàãíè  è ñóëüôàò íàòðè . Õàðàêòåðíûìè
ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåë   âë þòñ  ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê òåòðàãèäðîôóðàí, äèîêñàí è
äèýòèëîâûé ýôèð; ãàëîãåíàëêèëû, òàêèå êàê ìåòèëåíõëîðèä, õëîðîôîðì è
÷åòûðåõõëîðèñòûé óãëåðîä; ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê ýòèëàöåòàò; ñïèðòû, òàêèå êàê
ìåòàíîë, ýòàíîë è èçîïðîïàíîë; áåíçîë, òîëóîë, àöåòîíèòðèë, âîäà è ñìåñè óêàçàííûõ
ðàñòâîðèòåëåé. Ðàñòâîðèòåëü âûáèðàþò ñîîòâåòñòâåííî ñîãëàñíî òèïó ðåàãèðóþùèõ
âåùåñòâ èëè óñëîâè ì ðåàêöèè. Òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò ïðèìåðíî îò -100 äî
180°Ñ è, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïðèìåðíî 20-120°Ñ, õîò  îíà èçìåí åòñ  ñîãëàñíî òèïó
èñõîäíûõ âåùåñòâ, óñëîâè ì ðåàêöèè èëè ïîäîáíûì ôàêòîðàì, îäíàêî â âûøåóêàçàííûõ
ïðåäåëàõ.

Ïîñëåäóþùóþ ðåàêöèþ ïðèñîåäèíåíè  ê ñîåäèíåíèþ (3) è âîññòàíîâëåíèå
îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê ðåàêöèþ ïðèñîåäèíåíè  è âîññòàíîâëåíèå â ïðåïàðàòèâíîì
ïðèìåðå 1.

Óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû îñóùåñòâë þò òàê æå, êàê â ïðåïàðàòèâíîì ïðèìåðå 2.
Íàèëó÷øèé ñïîñîá îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè 
Ïðèìåðû
Ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  äàëåå áóäåò îïèñûâàòüñ  ïîäðîáíåå ñ ïîìîùüþ

ïðèìåðîâ. Òàê êàê èñõîäíûå ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  âêëþ÷àþò íîâûå ñîåäèíåíè , ñïîñîáû ïîëó÷åíè  òàêèõ ñîåäèíåíèé òàêæå
áóäóò îïèñûâàòüñ  â ññûëî÷íûõ ïðèìåðàõ.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 1
Õëîðèä àëþìèíè  (1,87 ã) äîáàâë þò ïðè 0°Ñ ê ðàñòâîðó 1-ìåòèëàçóëåíà (2 ã) â

ìåòèëåíõëîðèäå (20 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Çàòåì ê ðåàêöèîííîé
ñìåñè ïðè 0°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð 3-áðîìáåíçîèëõëîðèäà (1,86 ìë) â
ìåòèëåíõëîðèäå (5 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
äîáàâë þò ê 10% ñîë íîé êèñëîòå, îõëàæäàåìîé ëüäîì, è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò (3-
áðîìôåíèë)(3-ìåòèëàçóëåí-1-èë)ìåòàíîí (1,2 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 2
Êîìïëåêñ òðèôòîðèäà áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì (1,17 ìë) ïðè 0°Ñ äîáàâë þò ê

ðàñòâîðó (3-áðîìôåíèë)(3-ìåòèëàçóëåí-1-èë)ìåòàíîíà (0,5 ã) â ñìåñè äèãëèì-ýôèð
(ñîîòíîøåíèå 1:1, 2,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Çàòåì ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò áîðãèäðèä íàòðè  (0,68 ã) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò ê âîäå,
îõëàæäàåìîé ëüäîì, è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå
ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýôèð), è ïîëó÷àþò 1-(3-áðîìáåíçèë)-3-ìåòèëàçóëåí (0,21 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 3
Ê ðàñòâîðó 1-(3-áðîìáåíçèë)-3-ìåòèëàçóëåíà (1,2 ã) â ÒÃÔ (8,0 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò
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ïî êàïë ì 1,6 Ì ðàñòâîð í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíå (2,44 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Çàòåì ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð 2,3,4,6-
òåòðà-Î-áåíçèë-D-(+)-ãëþêîíî-1,5-ëàêòîíà (2,08 ã) â ÒÃÔ (8,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð
õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå
ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò), è ïîëó÷àþò 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-Ñ-[3-[(3-
ìåòèëàçóëåí-1-èë)ìåòèë]ôåíèë]-D-ãëþêîïèðàíîçó (1,74 ã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 4, 5 è 6 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ññûëî÷íûõ ïðèìåðàõ 1, 2 è 3.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 7
Ê ðàñòâîðó 3-áðîì-4-ýòîêñèòîëóîëà (3,6 ã) â ÒÃÔ (50 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì

1,6 Ì ðàñòâîð í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíå (11 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò.
Çàòåì ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-D-(+)-
ãëþêîíî-1,5-ëàêòîíà (7,6 ã) â ÒÃÔ (10 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2,5 ÷àñîâ. Ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Ïîëó÷åííîå âûïàâøåå â îñàäîê âåùåñòâî âûäåë þò ôèëüòðàöèåé è ïîëó÷àþò 2,3,4,6-
òåòðà-Î-áåíçèë-1-Ñ-(2-ýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-ãëþêîïèðàíîçó (3,53 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 8
Ê ðàñòâîðó 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-Ñ-(2-ýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-ãëþêîïèðàíîçû (3,5

ã) ïðè -50°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì êîìïëåêñ òðèôòîðèäà áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì (0,6
ìë) è òðèýòèëñèëàí (1,7 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîé
ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð êàðáîíàòà êàëè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
õëîðîôîðìîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò (1S)-
1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(2-ýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-ãëþöèò (3,4 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 9
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(2-ýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-

ãëþöèòà (3,4 ã) â ìåòèëåíõëîðèäå (50 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì 1,0 Ì ðàñòâîð
òðèõëîðèäà áîðà â ìåòèëåíõëîðèäå (31,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò ìåòàíîë (10 ìë), ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèíóò è
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â ïèðèäèíå (20 ìë) è ê ðàñòâîðó äîáàâë þò óêñóñíûé
àíãèäðèä (10 ìë) ñ ïîñëåäóþùèì ïåðåìåøèâàíèåì â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì. Ðàçáàâëåííûé ïðîäóêò
ïðîìûâàþò â óêàçàííîì ïîð äêå 10% ñîë íîé êèñëîòîé, íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì
ãèäðîêàðáîíàòà íàòðè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì
íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-
àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-(2-ýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-ãëþöèò (1,3 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 10
Ê ðàñòâîðó (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-(2-ýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-

ãëþöèòà (3,7 ã) â ÷åòûðåõõëîðèñòîì óãëåðîäå (30,0 ìë) äîáàâë þò N-áðîìñóêöèíèìèä (1,7
ã) è ïåðîêñèä áåíçîèëà (0,1 ã) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå
îäíîãî ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò õëîðîôîðìîì è ðàçáàâëåííûé ïðîäóêò
ïðîìûâàþò â óêàçàííîì ïîð äêå íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì ãèäðîêàðáîíàòà íàòðè ,
íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì òèîñóëüôàòà íàòðè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Ïîëó÷åííîå âûïàâøåå â îñàäîê âåùåñòâî âûäåë þò ôèëüòðàöèåé è ïîëó÷àþò (1S)-2,3,4,6-
òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[5-(áðîììåòèë)-2-ýòîêñèôåíèë]-D-ãëþöèò (1,4 ã).
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Ññûëî÷íûé ïðèìåð 11
Ê ñóñïåíçèè ìåòàëëè÷åñêîãî ìàãíè  (0,22 ã) â ÒÃÔ (5,0 ìë) â àòìîñôåðå àðãîíà

äîáàâë þò êàòàëèòè÷åñêîå êîëè÷åñòâî èîäà. Çàòåì ê ñìåñè äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð
ñîåäèíåíè  â ÒÃÔ (5,0 ìë) è çàòåì ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå
îäíîãî ÷àñà. Çàòåì ïîëó÷åííûé òàêèì îáðàçîì ðåàêòèâ Ãðèíü ðà ïðè 0°Ñ äîáàâë þò ïî
êàïë ì ê ðàñòâîðó 3-áðîì-4-ìåòèëáåíçàëüäåãèääèìåòèëàöåòàë  (2,45 ã) â ÒÃÔ (5,0 ìë), è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò âîäíûé
ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè .
Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-
1-Ñ-[5-(äèìåòîêñèìåòèë)-2-ìåòèëôåíèë]-D-ãëþêîïèðàíîçó (2,4 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 12
Ê ðàñòâîðó 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-Ñ-[5-(äèìåòîêñèìåòèë)-2-ìåòèëôåíèë]-D-

ãëþêîïèðàíîçû (2,4 ã) â ñìåñè àöåòîí-âîäà (ñîîòíîøåíèå 5:1, 12 ìë) ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå äîáàâë þò ïî êàïë ì ñóëüôàìèíîâóþ êèñëîòó (0,4 ã) è õëîðèò íàòðè  (0,4 ã)
è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Èç ðåàêöèîííîé ñìåñè âûïàðèâàþò àöåòîí è
äîáàâë þò âîäó. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò â
óêàçàííîì ïîð äêå âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò è ïîëó÷àþò 4-ìåòèë-3-
[(3R,4S,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]-2-ãèäðîêñèòåòðàãèäðî-2Í-
ïèðàí-2-èë]áåíçîéíóþ êèñëîòó (1,5 ã).

Ñîåäèíåíèå ññûëî÷íîãî ïðèìåðà 13 ïîëó÷àþò òàêèì æå ñïîñîáîì, êàê â ññûëî÷íîì
ïðèìåðå 8.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 14
Ê ðàñòâîðó 4-ìåòèë-3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]

òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû (1,5 ã) â ÄÌÔÀ (10 ìë) ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå äîáàâë þò ìåòèëèîäèä (0,17 ìë) è êàðáîíàò êàëè  (0,4 ã) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Íåðàñòâîðèìîå âåùåñòâî îòäåë þò ôèëüòðàöèåé è
ôèëüòðàò ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì. Ðàçáàâëåííûé ïðîäóêò ïðîìûâàþò â óêàçàííîì
ïîð äêå âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè .
Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò ìåòèë-4-ìåòèë-3-
[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-
èë]áåíçîàò (1,3 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 15
Ê ðàñòâîðó ìåòèë-4-ìåòèë-3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-

[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçîàòà (1,3 ã) â ÒÃÔ (10 ìë) ïðè 0°Ñ
äîáàâë þò àëþìîãèäðèä ëèòè  (73 ìã) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â âîäó, îõëàæäàåìóþ ëüäîì, è íåðàñòâîðèìîå âåùåñòâî
îòäåë þò ôèëüòðàöèåé. Ôèëüòðàò ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè .
Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-
2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[5-(ãèäðîêñèìåòèë)-2-ìåòèëôåíèë]-D-ãëþöèò (1,0 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 16
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[5-(ãèäðîêñèìåòèë)-2-

ìåòèëôåíèë]-D-ãëþöèòà (1,0 ã) â ìåòèëåíõëîðèäå (10 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
äîáàâë þò ÷åòûðåõáðîìèñòûé óãëåðîä (0,62 ã) è òðèôåíèëôîñôèí (0,49 ã) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò, îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò
(1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[5-(áðîììåòèë)-2-ìåòèëôåíèë]-D-ãëþöèò (0,8 ã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 17 è 18 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
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ñïîñîáàìè, êàê â ññûëî÷íûõ ïðèìåðàõ 1 è 2.
Ññûëî÷íûé ïðèìåð 19
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-áðîì-5-(ìåòîêñèìåòèë)ôåíèë]-

D-ãëþöèòà (7,8 ã) â ÒÃÔ (5,0 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì 1,6 Ì ðàñòâîð í-áóòèëëèòè 
â í-ãåêñàíå (14,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò ïî êàïë ì ÄÌÔÀ (1,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå ÷åòûðåõ ÷àñîâ. Ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è
ïîëó÷àþò 3-ìåòîêñèìåòèë-5-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-
[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçàëüäåãèä (2,6 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 20
Ê ðàñòâîðó 3-ìåòîêñèìåòèë-5-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-

[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçàëüäåãèäà (2,6 ã) â ñìåñè 1:1
ìåòàíîëà è ÒÃÔ (10 ìë) äîáàâë þò áîðãèäðèä íàòðè  (0,15 ã) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò àöåòîí (5,0 ìë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò âîäó è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è
ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-(ãèäðîêñèìåòèë)-5-
(ìåòîêñèìåòèë)ôåíèë]-D-ãëþöèò (2,1 ã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 21, 22 è 23 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ññûëî÷íûõ ïðèìåðàõ 6, 11 è ïðèìåðå 1.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 24
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-([[òðåò-áóòèë(äèôåíèë)ñèëèë]

îêñè]ìåòèë)ôåíèë]-D-ãëþöèòà (1,7 ã) â ÒÃÔ (10,0 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
äîáàâë þò 1,0 Ì ðàñòâîð ôòîðèäà òåòðàáóòèëàììîíè  â ÒÃÔ (3,8 ìë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Çàòåì ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò 10% âîäíûé
ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (3,0 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì ïðè
ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò âîäó è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è
ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-(ãèäðîêñèìåòèë)ôåíèë]-D-ãëþöèò
(0,7 ã).

Ñîåäèíåíèå ññûëî÷íîãî ïðèìåðà 25 ïîëó÷àþò òàêèì æå ñïîñîáîì, êàê â ññûëî÷íîì
ïðèìåðå 16.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 26
Ê ðàñòâîðó 5-áðîì-2-ìåòîêñèáåíçèëîâîãî ñïèòðà (10,0 ã) â ÄÌÔÀ (100 ìë) ïðè

îõëàæäåíèè ëüäîì äîáàâë þò èìèäàçîë (3,45 ã) è òðåò-áóòèëäèìåòèëõëîðñèëàí (17,6 ã) è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò ê âîäå,
îõëàæäàåìîé ëüäîì, è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå
ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò [(5-áðîì-2-ìåòîêñèáåíçèë)îêñè](òðåò-
áóòèë)äèìåòèëñèëàí (15,2 ã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 27, 28, 29, 30 è 31 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ññûëî÷íîì ïðèìåðå 3, ïðèìåðå 1, ññûëî÷íîì ïðèìåðå 16, ññûëî÷íîì
ïðèìåðå 11 è ïðèìåðå 1.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 32
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(3-áðîìôåíèë)-D-ãëþöèòà (5,0
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ã) â òîëóîëå (8,0 ìë) â àòìîñôåðå àðãîíà äîáàâë þò ãåêñàáóòèëäèîëîâî (10,0 ã) è
òåòðàêèñòðèôåíèëôîñôèíïàëëàäèé(0) (0,24 ã) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì
ïðè ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå 17 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò
(1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-(òðèáóòèëñòàííèë)ôåíèë]-D-ãëþöèò (4,0 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 33
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-(ãèäðîêñèìåòèë)ôåíèë]-D-

ãëþöèòà (6,8 ã), ïîëó÷åííîãî â ññûëî÷íîì ïðèìåðå 24, â õëîðîôîðìå (100 ìë) äîáàâë þò
äèîêñèä ìàðãàíöà (20,4 ã) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì ïðè ïåðåìåøèâàíèè
â òå÷åíèå 1,5 ÷àñîâ. Ïîñëå îòäåëåíè  íåðàñòâîðèìîãî âåùåñòâà îò ðåàêöèîííîé ñìåñè
ôèëüòðàöèåé ÷åðåç öåëèò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò 3-
[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-
èë]áåíçàëüäåãèä (6,8 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 34
Ê ðàñòâîðó áðîìèäà ìåòèëòðèôåíèëôîñôîíè  (11,6 ã) â ÒÃÔ (100 ìë) ïðè êîìíàòíîé

òåìïåðàòóðå äîáàâë þò òðåò-áóòîêñèä êàëè  (3,6 ã) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10
ìèíóò. Äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð 3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-
[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçàëüäåãèäà (6,8 ã) â ÒÃÔ (10 ìë) è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ê ðåàêöèîííîé
ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò
(1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(3-âèíèëôåíèë)-D-ãëþöèò (6,8 ã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 35, 36, 37, 38, 39 è 40 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî
òàêèìè æå ñïîñîáàìè, êàê â ññûëî÷íîì ïðèìåðå 26, ññûëî÷íîì ïðèìåðå 3, ïðèìåðå 1,
ññûëî÷íîì ïðèìåðå 16, ññûëî÷íîì ïðèìåðå 3 è ïðèìåðå 1.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 41
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(3-áðîì-5-ìåòîêñèôåíèë)-D-

ãëþöèòà (10,0 ã) â ñìåñè ÒÃÔ-ìåòàíîë (ñîîòíîøåíèå 1:1, 100 ìë) äîáàâë þò 5%
ïàëëàäèé/óãîëü (1 ã). Çàòåì ê ñìåñè äîáàâë þò äâå êàïëè 1 Ì ñîë íîé êèñëîòû è çàòåì
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò â àòìîñôåðå âîäîðîäà. Ïîñëå ôèëüòðàöèè
ðåàêöèîííîé ñìåñè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë), è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-1-(3-
áðîì-2-ìåòîêñèôåíèë)-D-ãëþöèò (2,9 ã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 42, 43, 44, 45 è 46 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ïðèìåðå 37, ññûëî÷íîì ïðèìåðå 32, ññûëî÷íîì ïðèìåðå 41, ïðèìåðå 37 è
ññûëî÷íîì ïðèìåðå 32.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 47
Ê ðàñòâîðó 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-Î-(òðèôòîðàöåòèë)-a-D-ãëþêîïèðàíîçû (20,0 ã) â

ìåòèëåíõëîðèäå (100 ìë) äîáàâë þò 1-áðîì-2,4-äèìåòîêñèáåíçîë (9,1 ìë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò êîìïëåêñ òðèôòîðèäà
áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì (3,9 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò âîäó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ìåòèëåíõëîðèäîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò
íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò
(1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(5-áðîì-2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-D-ãëþöèò (17,0 ã).

Ñîåäèíåíèå ññûëî÷íîãî ïðèìåðà 48 ïîëó÷àþò òàêèì æå ñïîñîáîì, êàê â ññûëî÷íîì
ïðèìåðå 41.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 49
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-1-(5-áðîì-2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-D-ãëþöèòà (1,35 ã) â
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ìåòèëåíõëîðèäå (15 ìë) ïðè 0°Ñ äîáàâë þò äèèçîïðîïèëýòèëàìèí (2,98 ã) è
õëîðìåòèëìåòèëîâûé ýôèð (1,3 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò ê âîäå, îõëàæäàåìîé ëüäîì, è
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è
ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-1-(5-áðîì-2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-2,3,4,6-òåòðàêèñ-Î-
(ìåòîêñèìåòèë)-D-ãëþöèò (0,7 ã).

Ñîåäèíåíèå ññûëî÷íîãî ïðèìåðà 50 ïîëó÷àþò òàêèì æå ñïîñîáîì, êàê â ññûëî÷íîì
ïðèìåðå 32.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 51
Ê ðàñòâîðó 6-èçîïðîïèëàçóëåí-2-êàðáàëüäåãèäà (1,4 ã) â ìåòàíîëå (30 ìë) ïðè 0°Ñ

äîáàâë þò áîðãèäðèä íàòðè  (0,26 ã) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò àöåòîí è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò (6-èçîïðîïèëàçóëåí-2-èë)ìåòàíîë (1,15 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 52
Ê ðàñòâîðó (6-èçîïðîïèëàçóëåí-2-èë)ìåòàíîëà (0,5 ã) â ÷åòûðåõõëîðèñòîì óãëåðîäå

(10,0 ìë) äîáàâë þò òðèôåíèëôîñôèí (0,66 ã) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì
â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-äèýòèëîâûé ýôèð) è ïîëó÷àþò 2-(õëîðìåòèë)-6-
èçîïðîïèëàçóëåí (0,38 ã).

Ñîåäèíåíèå ññûëî÷íîãî ïðèìåðà 53 ïîëó÷àþò òàêèì æå ñïîñîáîì, êàê â ññûëî÷íîì
ïðèìåðå 52.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 54
Ê ðàñòâîðó ìåòèë-2-õëîðàçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (11,38 ã) è ãåêñàìåòèëäèîëîâà (35,9 ã)

â 1,4-äèîêñàíå (272 ìë) ïðè êîìàíàòíîé òåìïåðàòóðå äîáàâë þò [1,2-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ýòàí]äèõëîðïàëëàäèé(II) (1,48 ã) è ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ è
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 38 ÷àñîâ. Ïîñëå âûïàðèâàíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå
(ãåêñàí - ýôèð - àöåòàò) è ïîëó÷àþò ìåòèë-2-(òðèáóòèëñòàííèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàò
(12,36 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 55
Ê ñóñïåíçèè 1,2,3,4,6-ïåíòà-Î-àöåòèë-b-D-ãëþêîïèðàíîçû (6,41 ã), 1,2-äèýòîêñè-4-

ìåòèëáåíçîëà (2,47 ã) è òðèôòîðàöåòàòà ñåðåáðà (3,63 ã) â 1,2-äèõëîðýòàíå (70 ìë) ïðè 0°Ñ
äîáàâë þò 1,0 Ì ðàñòâîð òåòðàõëîðèäà îëîâà â äèõëîðìåòàíå (16,5 ìë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè òîé æå òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ïîñëå íàãðåâàíè  äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ ê ñìåñè äîáàâë þò
íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè . Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò ÷åðåç
öåëèò è ôèëüòðàò ýêñòðàãèðóþò õëîðîôîðìîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå
ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ê ïîëó÷åííîìó îñòàòêó
äîáàâë þò ìåòàíîë (200 ìë) è êàòàëèòè÷åñêîå êîëè÷åñòâî ìåòîêñèäà íàòðè  è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè è ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë). Ê ïîëó÷åííîìó îñòàòêó äîáàâë þò ïèðèäèí (30 ìë),
óêñóñíûé àíãèäðèä (5 ìë) è êàòàëèòè÷åñêîå êîëè÷åñòâî 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèíà è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå äâóõ ñóòîê. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò òîëóîë è âûïàðèâàþò ðàñòâîðèòåëü ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò - í-ãåêñàí) è ïîëó÷àþò
(1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-(2,3-äèýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-ãëþöèò (2,51 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 56
Ñóñïåíçèþ (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-(2,3-äèýòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-D-
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ãëþöèòà (500 ìã) è N-áðîìñóêöèíèìèäà (209 ìã) â ÷åòûðåõõëîðèñòîì óãëåðîäå (10 ìë)
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì è äîáàâë þò 2,2'-àçîáèñ(èçîáóòèðîíèòðèë) (80 ìã).
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì è
ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò îõëàæäàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Ïîñëå
âûïàðèâàíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò - í-ãåêñàí) è ïîëó÷àþò (1S)-
2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[5-(áðîììåòèë)-2,3-äèýòîêñèôåíèë]-D-ãëþöèò (464 ìã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 57 è 58 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ññûëî÷íûõ ïðèìåðàõ 55 è 56.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 59
Ê ñóñïåíçèè òðåò-áóòîêñèäà êàëè  (625 ìã) â ÒÃÔ (11 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò 1,56 Ì

ðàñòâîð í-áóòèëëèòè  â í-ãåêñàíå (3,57 ìë) è 2-ôòîðòîëóîë (0,66 ìë) â óêàçàííîì
ïîð äêå è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè òîé æå òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1,5 ÷àñîâ. Ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò ïî  êàïë ì ðàñòâîð 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-D-(+)-ãëþêîíî-
1,5-ëàêòîíà (3,00 ã) â ÒÃÔ (10 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè òîé æå òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ïîñëå äîáàâëåíè  1 Ì ñîë íîé êèñëîòû ñìåñü íàãðåâàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äèýòèëîâûì ýôèðîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè .
Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ñóøàò äî òâåðäîãî ñîñòî íè . Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ðàñòâîð þò â
äèõëîðýòàíå (5 ìë) è àöåòîíèòðèëå (25 ìë). Ê ðàñòâîðó ïðè -30°Ñ äîáàâë þò
òðèèçîïðîïèëñèëàí (2,27 ìë) è êîìïëåêñ òðèôòîðèäà áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì (0,85 ìë).
Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè òîé æå òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèíóò ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè . Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
äèýòèëîâûì ýôèðîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò
íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò-í-ãåêñàí), è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-
1-(2-ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-D-ãëþöèò (559 ìã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 60
Ñóñïåíçèþ (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(2-ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-D-ãëþöèòà

(550 ìã) è 20% ãèäðîêñèäà ïàëëàäè  íà óãëå (300 ìã) â ñìåñè ÒÃÔ (10 ìë) - ìåòàíîë (5
ìë) ïåðåìåøèâàþò â àòìîñôåðå âîäîðîäà (1 àòì) â òå÷åíèå 2,5 ñóòîê. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Ê ïîëó÷åííîìó îñòàòêó äîáàâë þò
ïèðèäèí (5 ìë), óêñóñíûé àíãèäðèä (2 ìë) è êàòàëèòè÷åñêîå êîëè÷åñòâî 4-
äèìåòèëàìèíîïèðèäèíà, è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
îäíîãî ÷àñà. Ïîñëå âûïàðèâàíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàâøèéñ 
ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò âìåñòå ñ òîëóîëîì è îñòàòîê ðàñòâîð þò â äèýòèëîâîì ýôèðå.
Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïðîìûâàþò 1 Ì ñîë íîé êèñëîòîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè è ïîëó÷àþò (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-(2-ôòîð-3-
ìåòèëôåíèë)-D-ãëþöèò (335 ìã).

Ñîåäèíåíè  ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ 61, 62, 63, 64 è 65 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ññûëî÷íûõ ïðèìåðàõ 56, 55, 56, 55 è 56.

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 66
Ê ðàñòâîðó 3-áðîì-4-ãèäðîêñèôåíèëóêñóíîé êèñëîòû (28,5 ã) â óêñóñíîì àíãèäðèäå (100

ìë) äîáàâë þò àöåòàò íàòðè  (50,5 ã) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå 21 ÷àñà. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò 20% âîäíûé ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  äë  äîâåäåíè  ðÍ äî 11. Ñìåñü êèï ò ò
ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò 10% ñîë íóþ êèñëîòó äë  äîâåäåíè  ðÍ äî
6. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì
âîäíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä
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áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå
(ýòèëàöåòàò - í-ãåêñàí) è ïîëó÷àþò 1-(3-áðîì-4-ãèäðîêñèôåíèë)àöåòîí (22,2 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 67
Ê ðàñòâîðó 1-(3-áðîì-4-ãèäðîêñèôåíèë)àöåòîíà (4,0 ã) â ÄÌÔÀ (40 ìë) äîáàâë þò

êàðáîíàò êàëè  (2,7 ã) è áåíçèëáðîìèä (2,3 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå øåñòè ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â âîäó è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè
ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò-í-ãåêñàí) è ïîëó÷àþò 1-[4-
(áåíçèëîêñè)-3-áðîìôåíèë]àöåòîí (3,65 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 68
Ê ðàñòâîðó 1-[4-(áåíçèëîêñè)-3-áðîìôåíèë]àöåòîíà (3,65 ã) â äèýòèëîâîì ýôèðå (30

ìë) äîáàâë þò ïèððîëèäèí (1,9 ìë) è ñóëüôàò ìàãíè  (2,74 ã) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ñóøàò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è
ðàñòâîð þò â ýòàíîëå (30 ìë). Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 2Í-öèêëîãåïòà[b]ôóðàí-2-îí (0,5
ã), è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå âîñüìè ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò-í-ãåêñàí) è ïîëó÷àþò 2-[4-(áåíçèëîêñè)-3-áðîìáåíçèë]àçóëåí
(0,84 ã).

Ññûëî÷íûé ïðèìåð 69
Ê ðàñòâîðó 2-[4-(áåíçèëîêñè)-3-áðîìáåíçèë]àçóëåíà (0,17 ã) â ÒÃÔ (3,0 ìë) ïðè -55°Ñ

äîáàâë þò ïî êàïë ì 1,6 Ì ðàñòâîð í-áóòèëëèòè  â í-ãåêñàíå (0,32 ìë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè òîé æå òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèëãëþêîíî-1,5-ëàêòîíà (0,12 ã) â ÒÃÔ
(3,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè òîé æå òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò - í-ãåêñàí) è ïîëó÷àþò 1-Ñ-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-
(áåíçèëîêñè)ôåíèë]-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-D-ãëþêîïèðàíîçó (0,9 ã).

Ïðèìåð 1
Ê ðàñòâîðó 2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-Ñ-[3-[(3-ìåòèëàçóëåí-1-èë)ìåòèë]ôåíèë]-D-

ãëþêîïèðàíîçû (2,3 ã) â àöåòîíèòðèëå (40 ìë) ïðè -40°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì êîìïëåêñ
òðèôòîðèäà áîðà ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì (0,39 ìë) è òðèèçîïðîïèëñèëàí (1,23 ìë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé
ðàñòâîð êàðáîíàòà êàëè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè .
Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-
2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-[(3-ìåòèëàçóëåí-1-èë)ìåòèë]ôåíèë]-D-ãëþöèò (1,47 ã).

Ïðèìåð 2
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-[(3-ìåòèëàçóëåí-1-èë)ìåòèë]

ôåíèë]-D-ãëþöèòà (0,76 ã) â ìåòèëåíõëîðèäå (20 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì 1 Ì
ðàñòâîð òðèáðîìèäà áîðà â í-ãåïòàíå (20 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò.
Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò ñìåñü ìåòèëåíõëîðèä - òîëóîë (ñîîòíîøåíèå 2:1, 60 ìë) è
çàòåì ê ñìåñè äîáàâë þò ìåòàíîë (6 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû è êîíöåíòðèðóþò äî ïîëîâèíû îáúåìà, çàòåì ê ñìåñè äîáàâë þò ìåòàíîë (25
ìë) è ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Äàííóþ îïåðàöèþ ïîâòîð þò òðè ðàçà. Îñòàòîê, ïîëó÷åííûé
êîíöåíòðèðîâàíèåì, î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-
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ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-1-[3-[(3-ìåòèëàçóëåí-1-èë)ìåòèë]ôåíèë]-D-ãëþöèò
(0,068 ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 3 è 4 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå ñïîñîáàìè, êàê â
ïðèìåðàõ 1 è 2.

Ïðèìåð 5
Ê ñóñïåíçèè ïîðîøêà öèíêà (0,17 ã) â ÒÃÔ (5,0 ìë) â àòìîñôåðå àðãîíà äîáàâë þò äâå

êàïëè 1,2-äèáðîìýòàíà è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå ï òè ìèíóò.
Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò äâå êàïëè
õëîðòðèìåòèëñèëàíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Çàòåì ê ðåàêöèîííîé
ñìåñè äîáàâë þò (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[5-(áðîìýòèë)-2-ýòîêñèôåíèë]
-D-ãëþöèò (1,4 ã) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà.
Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò
òåòðàêèñòðèôåíèëôîñôèíïàëëàäèé(0) (0,27 ã) è ìåòèë-2-õëîðàçóëåí-1-êàðáîêñèëàò (0,28
ã). Ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå øåñòè ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ñìåñü âûëèâàþò â 10% ñîë íóþ êèñëîòó ïðè îõëàæäåíèè ëüäîì.
Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-
ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò ìåòèë-2-(4-ýòîêñè-3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(àöåòèëîêñè)-6-
[(àöåòèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàò (0,58 ã).

Ïðèìåð 6
Ê ðàñòâîðó ìåòèë-2-(4-ýòîêñè-3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(àöåòèëîêñè)-6-

[(àöåòèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (0,58 ã) â
ìåòàíîëå (5,0 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äîáàâë þò ïî êàïë ì 10% âîäíûé ðàñòâîð
ãèäðîêñèäà íàòðè  (5,0 ìë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò è çàòåì êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå øåñòè ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  ëüäîì ðåàêöèîííóþ
ñìåñü íåéòðàëèçóþò, äîáàâë   10% ñîë íóþ êèñëîòó. Íåéòðàëèçîâàííûé ïðîäóêò
ýêñòðàãèðóþò õëîðîôîðìîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è
ïîëó÷àþò 2-(4-ýòîêñè-3-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèñ(àöåòèëîêñè)-6-[(àöåòèëîêñè)ìåòèë]
òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîíîâóþ êèñëîòó (0,4 ã).

Ïðèìåð 7
Ê ñóñïåíçèè 2-(4-ýòîêñè-3-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèñ(àöåòèëîêñè)-6-

[(àöåòèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (0,36
ã) â áåíçîëå (10 ìë) äîáàâë þò ìîíîãèäðàò ï-òîëóîëñóëüôîíîâîé êèñëîòû (40 ìã) è ñìåñü
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-
ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ýòîêñèôåíèë]-D-ãëþöèò
(203 ìã).

Ñîåäèíåíèå ïðèìåðà 8 ïîëó÷àþò òàêèì æå ñïîñîáîì, êàê â ïðèìåðå 5.
Ïðèìåð 9
Ê ðàñòâîðó ìåòèë-2-(4-ìåòèë-3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-

[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (0,39 ã) â
ìåòèëåíõëîðèäå (10 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì 1,0 Ì ðàñòâîð òðèõëîðèäà áîðà â
ìåòèëåíõëîðèäå (3,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò ìåòàíîë (10 ìë), ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèíóò è êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è
ïîëó÷àþò ìåòèë-2-(4-ìåòèë-3-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèãèäðîêñè-6-
(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàò (0,08 ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 10 è 11 ïîëó÷àþò, ñîîòâåòñòâåííî, òàêèìè æå ñïîñîáîàìè, êàê â
ïðèìåðàõ 6 è 7.

Ïðèìåð 12
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Ê ðàñòâîðó ìåòèë-2-(4-ìåòèë-3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-
[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (0,39 ã) â
ìåòèëåíõëîðèäå (10 ìë) ïðè -78°Ñ äîáàâë þò ïî êàïë ì 1,0 Ì ðàñòâîð òðèõëîðèäà áîðà â
ìåòèëåíõëîðèäå (3,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò ìåòàíîë (10,0 ìë), ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèíóò è êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è
ïîëó÷àþò ìåòèë-3-áåíçèë-2-(4-ìåòèë-3-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèãèäðîêñè-6-
(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàò (0,06 ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 13, 14, 15 è 16 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå ñïîñîáàìè,
êàê â ïðèìåðàõ 6, 7, 5 è 9.

Ïðèìåð 17
Ê ðàñòâîðó ìåòèë-2-[3-(õëîðìåòèë)-5-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèãèäðîêñè-6-

(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (0,06 ã) â
ìåòàíîëå (3,0 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äîáàâë þò 28% ðàñòâîð ìåòîêñèäà íàòðè  â
ìåòàíîëå (0,5 ìë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Çàòåì ê ðåàêöèîííîé
ñìåñè äîáàâë þò 10% âîäíûé ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (3,0 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû ðåàêöèîííóþ ñìåñü íåéòðàëèçóþò, äîáàâë   10% ñîë íóþ êèñëîòó, è
ýêñòðàãèðóþò õëîðîôîðìîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è
ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-5-(ìåòîêñèìåòèë)ôåíèë]-D-ãëþöèò
(0,02 ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 18, 19, 20, 21 è 22 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ïðèìåðàõ 5, 9, 6, 7 è 5.

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 23, 24, 25, 26 è 27 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ïðèìåðàõ 2, 6, 7, 5 è 6.

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 28, 29, 30, 31 è 32 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ïðèìåðàõ 7, 5, 9, 6 è 7.

Ïðèìåð 33
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-[3-(òðèáóòèëñòàííèë)ôåíèë]-D-

ãëþöèòà (0,5 ã) è ìåòèë-2-õëîðàçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (0,1 ã) â 1,4-äèîêñàíå (3,0 ìë)
äîáàâë þò êàðáîíàò êàëè  (0,15 ã) è áèñ(òðèôåíèëôîñôèí)äèõëîðïàëëàäèé(II) (0,04 ã) è
ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-
ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò ìåòèë-2-(3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-
[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]ôåíèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàò (0,25 ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 34, 35 è 36 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå ñïîñîáàìè, êàê â
ïðèìåðàõ 2, 6 è 7.

Ïðèìåð 37
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)ôåíèë]-D-ãëþöèòà (0,24 ã) â

ïèðèäèíå (5,0 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äîáàâë þò óêñóñíûé àíãèäðèä (0,3 ìë) è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì.
Ðàçáàâëåííûé ðàñòâîð ïðîìûâàþò â óêàçàííîì ïîð äêå 10% ñîë íîé êèñëîòîé,
íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì ãèäðîêàðáîíàòà íàòðè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è
ïîëó÷àþò (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)ôåíèë]-D-
ãëþöèò (0,34 ã).

Ïðèìåð 38
Ê ðàñòâîðó (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)ôåíèë]-D-

ãëþöèòà (0,20 ã) â ìåòèëåíõëîðèäå (20 ìë) ïðè 0°Ñ äîáàâë þò õëîðèä àëþìèíè  (0,24 ã), è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Çàòåì ê ðåàêöèîííîé ñìåñè ïðè 0°Ñ äîáàâë þò
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ïî êàïë ì óêñóñíûé àíãèäðèä (0,17 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì ïðè
ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå 30 ìèíóò è åùå 16 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïðè îõëàæäåíèè
ëüäîì äîáàâë þò ê 10% ñîë íîé êèñëîòå è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò â óêàçàííîì ïîð äêå íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì ãèäðîêàðáîíàòà íàòðè  è
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå
ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò (2S,3S,4R,5R,6R)-2-[3-[(1-àöåòèëàçóëåí-2-
èë)ìåòèë]ôåíèë]-6-[(àöåòèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-3,4,5-òðèèëòðèàöåòàò (0,09 ã).

Ïðèìåð 39
Ê ðàñòâîðó (2S,3S,4R,5R,6R)-2-[3-[(1-àöåòèëàçóëåí-2-èë)ìåòèë]ôåíèë]-6-

[(àöåòèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-3,4,5-òðèèëòðèàöåòàòà (0,09 ã) â ñìåñè ÒÃÔ-
ìåòàíîë (ñîîòíîøåíèå 1:1, 6,0 ìë) ïðè 0°Ñ äîáàâë þò ìåòîêñèä íàòðè  (16 ìã) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Ïîñëå íåéòðàëèçàöèè êàòèîíîîáìåííîé ñìîëîé
ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïðè îõëàæäåíèè ëüäîì äîáàâë þò ê 10% ñîë íîé êèñëîòå. Ïîñëå
ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë), è ïîëó÷àþò 1-(2-[3-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-
òðèãèäðîêñè-6-(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë]àçóëåí-1-èë)ýòàíîí (0,06
ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 40 è 41 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå ñïîñîáàìè, êàê â
ññûëî÷íîì ïðèìåðå 2 è ïðèìåðå 39.

Ïðèìåð 42
Ê (1S)-1,5-àíãèäðî-2,3,4,6-òåòðà-Î-áåíçèë-1-(3-âèíèëôåíèë)-D-ãëþöèòó (1,0 ã)

äîáàâë þò ðàñòâîð 9-áîðàáèöèêëî[3.3.1]íîíàíà â ÒÃÔ (8,0 ìë), è ñìåñü êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå ÷åòûðåõ ÷àñîâ. Çàòåì ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò
3 Ì âîäíûé ðàñòâîð ôîñôàòà êàëè  (1,3 ìë) è ÄÌÔÀ (12 ìë). Çàòåì ê ñìåñè äîáàâë þò
ìåòèë-2-õëîðàçóëåí-1-êàðáîêñèëàò (0,35 ã) è 1,1'-
äèôåíèëôîñôèíîôåððîöåíäèõëîðïàëëàäèé(II) (0,12 ã) è çàòåì ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
50°Ñ â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ðåàêöèîííóþ
ñìåñü âûëèâàþò â âîäó, îõëàæäàåìóþ ëüäîì, è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïðîìûâàþò â óêàçàííîì ïîð äêå íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì ãèäðîêàðáîíàòà
íàòðè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè .
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå (í-ãåêñàí-ýòèëàöåòàò) è ïîëó÷àþò 2-[2-(3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-
òðèñ(áåíçèëîêñè)-6-[(áåíçèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]ôåíèë)ýòèë]àçóëåí-1-
êàðáîêñèëàò (0,88 ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 43, 44, 45, 46, 47 è 48 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ïðèìåðàõ 2, 6, 7, 5, 2 è 6.

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 49, 50, 51, 52, 53 è 54 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ïðèìåðàõ 7, 33, 39, 2, 6 è 7.

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 55, 56, 57, 58 è 59 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå
ñïîñîáàìè, êàê â ïðèìåðàõ 33, 39, 33, 39 è 33.

Ïðèìåð 60
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2,4-äèìåòîêñèôåíèë]-2,3,4,6-

òåòðàêèñ-Î-(ìåòîêñèìåòèë)-D-ãëþöèòà (0,09 ã) â ìåòàíîëå (2,0 ìë) äîáàâë þò 10%
ñîë íóþ êèñëîòó (0,5 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 30 ìèíóò.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â âîäó, îõëàæäàåìóþ ëüäîì, è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-
àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2,4-äèìåòîêñèôåíèë]-D-ãëþöèò (0,02 ã).

Ïðèìåð 61
Ê ñóñïåíçèè ìåòèë-2-(òðèáóòèëñòàííèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (0,25 ã),

òðèñ(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)äèïàëëàäè (0) (0,05 ã), 2-(äèöèêëîãåêñèëôîñôèíî)áèôåíèëà
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(0,05 ã), ôòîðèäà êàëè  (0,09 ã) è êàðáîíàòà öåçè  (0,35 ã) â 1,4-äèîêñàíå (20,0 ìë)
äîáàâë þò (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[4-(áðîììåòèë)-1-ìåòîêñè-2-íàôòèë]
-D-ãëþöèò (0,62 ã). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå âîñüìè ÷àñîâ è ïðè 85°Ñ åùå
â òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Íåðàñòâîðèìûå âåùåñòâà óäàë þò ôèëüòðàöèåé è ôèëüòðàò
óïàðèâàþò äë  óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë . Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå è ïîëó÷àþò ìåòèë-2-[(4-ìåòîêñè-3-[(2S,3S,4R,5R,6R)-3,4,5-òðèñ(àöåòèëîêñè)-
6-[(àöåòèëîêñè)ìåòèë]òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]-1-íàôòèë)ìåòèë]àçóëåí-1-êàðáîêñèëàò
(0,34 ã).

Ñîåäèíåíèå ïðèìåðà 62 ïîëó÷àþò òàêèì æå ñïîñîáîì, êàê â ïðèìåðå 39.
Ïðèìåð 63
Ê ðàñòâîðó ìåòèë-2-[3-[(1S)-1,5-àíãèäðî-D-ãëþöèò-1-èë]-4-ìåòîêñè-1-íàôòèë]

ìåòèëàçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (0,23 ã) â ìåòàíîëå (8,0 ìë) äîáàâë þò ïî êàïë ì 1 Ì
âîäíûé ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (12 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè ïðè îõëàæäåíèè ëüäîì äîáàâë þò 1 Ì ñîë íóþ
êèñëîòó (12 ìë) è âûïàðèâàþò ðàñòâîðèòåëü. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â
àöåòîíèòðèëå (15 ìë). Ê ñóñïåíçèè äîáàâë þò ïî êàïë ì 4 Ì ðàñòâîð õëîðîâîäîðîäà â 1,4-
äèîêñàíå (0,4 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 15 ìèíóò.
Íåðàñòâîðèìîå âåùåñòâî óäàë þò ôèëüòðàöèåé è ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò. Ïîëó÷åííûé
îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå è êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà îáðàùåííîé ôàçå â óêàçàííîì ïîð äêå è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-1-
[4-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-1-ìåòîêñè-2-íàôòèë]-D-ãëþöèò (0,08 ã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 64, 65 è 66 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå ñïîñîáàìè, êàê â
ïðèìåðàõ 61, 39 è 63.

Ïðèìåð 67
Ê ðàñòâîðó (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[5-(áðîììåòèë)-2-ýòîêñè-3-

ìåòîêñèôåíèë]-D-ãëþöèòà (327 ìã) è ìåòèë-2-(òðèáóòèëñòàííèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà
(180 ìã) â 1,4-äèîêñàíå (10 ìë) äîáàâë þò òðèñ(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)äèïàëëàäèé(0) (17
ìã), 2-(äèöèêëîãåêñèëôîñôèíî)áèôåíèë (22 ìã), ôòîðèä êàëè  (44 ìã) è êàðáîíàò öåçè 
(247 ìã). Ñìåñü ýíåðãè÷íî ïåðåìåøèâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîé
ñìåñè äîáàâë þò 1 Ì ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äèýòèëîâûì ýôèðîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè.
Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ðàñòâîð þò â ÒÃÔ (4 ìë) è ÌåÎÍ (2 ìë) è ê ðåàêöèîííîé ñìåñè ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äîáàâë þò 1 Ì âîäíûé ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (0,5 ìë). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 30 ìèíóò ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò åùå 1 Ì âîäíûé
ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (0,5 ìë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Âûïàðèâàþò
ðàñòâîðèòåëü ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë). Ê ïîëó÷åííîìó îñòàòêó (133 ìã)
äîáàâë þò ìåòàíîë (2,5 ìë) è 10% âîäíûé ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (2,5 ìë) è ñìåñü
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ïîñëå âûïàðèâàíè 
ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè äîáàâë þò ýòàíîë. Ñìåñü ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé
íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò 2-[4-ýòîêñè-3-ìåòîêñè-5-
[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèãèäðîêñè-6-(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë]
àçóëåí-1-êàðáîíîâóþ êèñëîòó (51 ìã).

Ïðèìåð 68
Ê 2-[4-ýòîêñè-3-ìåòîêñè-5-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèãèäðîêñè-6-

(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë]àçóëåí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòå (50 ìã)
äîáàâë þò àöåòîíèòðèë (5 ìë) è 4 Ì ðàñòâîð õëîðîâîäîðîäà â ýòèëàöåòàòå (0,02 ìë) è
ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò åùå 4 Ì ðàñòâîð õëîðîâîäîðîäà â ýòèëàöåòàòå (0,02 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå

Ñòðàíèöà: 26

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 295 522 C2

(õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ýòîêñè-3-
ìåòîêñèôåíèë]-D-ãëþöèò (42 ìã).

Ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 69, 70 è 71 ïîëó÷àþò ñîîòâåòñòâåííî òàêèìè æå ñïîñîáàìè, êàê â
ïðèìåðàõ 61, 39 è 63.

Ïðèìåð 72
Ê ðàñòâîðó (1S)-2,3,4,6-òåòðà-Î-àöåòèë-1,5-àíãèäðî-1-[3-(áðîììåòèë)-2-ôòîðôåíèë]-D-

ãëþöèòà (198 ìã) è ìåòèë-2-(òðèáóòèëñòàííèë)àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (180 ìã) â 1,4-
äèîêñàíå (10 ìë) äîáàâë þò òðèñ(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)äèïàëëàäèé(0) (17 ìã), 2-
(äèöèêëîãåêñèëôîñôèíî)áèôåíèë (22 ìã), ôòîðèä êàëè  (44 ìã) è êàðáîíàò öåçè  (247 ìã)
è ñìåñü ýíåðãè÷íî ïåðåìåøèâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé
îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò - í-ãåêñàí).
Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè ÒÃÔ-ìåòàíîë (ñîîòíîøåíèå 1:1, 6,0 ìë). Ê
ðàñòâîðó äîáàâë þò ìåòîêñèä íàòðè  (30 ìã) è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Âûïàðèâàþò ðàñòâîðèòåëü ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-
ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò ìåòèë-2-[2-ôòîð-3-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèãèäðîêñè-6-
(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë]àçóëåí-1-êàðáîêñèëàò (19 ìã).

Ïðèìåð 73
Ê ðàñòâîðó ìåòèë-2-[2-ôòîð-3-[(2S,3R,4R,5S,6R)-3,4,5-òðèãèäðîêñè-6-

(ãèäðîêñèìåòèë)òåòðàãèäðî-2Í-ïèðàí-2-èë]áåíçèë]àçóëåí-1-êàðáîêñèëàòà (19 ìã) â
ìåòàíîëå (2 ìë) äîáàâë þò 10% âîäíûé ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (2 ìë). Ñìåñü êèï ò ò
ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íåéòðàëèçóþò, äîáàâë  
4 Ì ðàñòâîð õëîðîâîäîðîäà â ýòèëàöåòàòå, è âûïàðèâàþò ðàñòâîðèòåëü ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Ê ïîëó÷åííîìó îñòàòêó äîáàâë þò àöåòîíèòðèë (5 ìë) è 4 Ì ðàñòâîð
õëîðîâîäîðîäà â ýòèëàöåòàòå (1 ìë) è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå
30 ìèíóò. Âûïàðèâàþò ðàñòâîðèòåëü ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-
àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ôòîðôåíèë]-D-ãëþöèò (10 ìã).

Ñîåäèíåíèå ïðèìåðà 74 ïîëó÷àþò òàêèì æå, ñïîñîáîì, êàê â ññûëî÷íîì ïðèìåðå 8.
Ïðèìåð 75
Ê ðàñòâîðó (1S)-1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-(áåíçèëîêñè)ôåíèë]-2,3,4,6-

òåòðà-Î-áåíçèë-D-ãëþöèòà (0,07 ã) â ìåòèëåíõëîðèäå (5 ìë) äîáàâë þò õëîðèä àëþìèíè 
(0,12 ã) è àíèçîë (4,0 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
äâóõ ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â âîäó, îõëàæäàåìóþ ëüäîì, è ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò êðåïêèì ðàññîëîì è ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (õëîðîôîðì-ìåòàíîë) è ïîëó÷àþò (1S)-1,5-
àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ãèäðîêñèôåíèë]-D-ãëþöèò (0,01 ã).

Ñòðóêòóðíûå ôîðìóëû è ôèçèêî-õèìè÷åñêèå ñâîéñòâà ñîåäèíåíèé ññûëî÷íûõ ïðèìåðîâ
è ïðèìåðîâ ñîáðàíû â òàáëèöàõ 1-22 â êîíöå äàííîãî îïèñàíè .

Â òàáëèöàõ ìîãóò ïðèìåí òüñ  àááðåâèàòóðû, óêàçàííûå äàëåå.
Ñ.ï. îòíîñèòñ  ê íîìåðó ññûëî÷íîãî ïðèìåðà, Ïð. îòíîñèòñ  ê íîìåðó ïðèìåðà,

"Ñòðóêòóðà" îòíîñèòñ  ê ñòðóêòóðíîé ôîðìóëå, Àñ îáîçíà÷àåò àöåòèëüíóþ ãðóïïó, Bn
îáîçíà÷àåò áåíçèëüíóþ ãðóïïó, Bu îáîçíà÷àåò áóòèëüíóþ ãðóïïó, "Äàííûå" îòíîñèòñ  ê
ïîëó÷åííûì ñâîéñòâàì, ßÌÐ îáîçíà÷àåò ñïåêòð  äåðíîãî ìàãíèòíîãî ðåçîíàíñà
(âíóòðåííèé ñòàíäàðò ÒÌÑ), è ÌÑ îòíîñèòñ  ê âåëè÷èíå, ïîëó÷åííîé ïðè ìàññ-
ñïåêòðîìåòðè÷åñêîì àíàëèçå.

Ñîåäèíåíè , ïåðå÷èñëåííûå â òàáë.23, ìîæíî ëåãêî ïîëó÷èòü òàêèìè æå ñïîñîáàìè, êàê
â ïðèìåðàõ è ïðåïàðàòèâíûõ ïðèìåðàõ, èëè ñïîñîáîì ñ íåáîëüøèìè ìîäèôèêàöè ìè,
î÷åâèäíûìè äë  ñïåöèàëèñòîâ â äàííîé îáëàñòè òåõíèêè. Òàáë.23 ïðèâîäèòñ  ïîñëå
òàáëèö 1-22.

Ïðîìûøëåííà  ïðèìåíèìîñòü

Ñòðàíèöà: 27

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 295 522 C2

Òàê êàê ïðîèçâîäíîå àçóëåíà è åãî ñîëü (ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè ) îáëàäàþò
äåéñòâèåì èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû è ñíèæåíè  óðîâí  ãëþêîçû â êðîâè,
óêàçàííûå ñîåäèíåíè  ïðèãîäíû äë  ëå÷åíè  èëè ïðåäóïðåæäåíè  èíñóëèíçàâèñèìîãî
äèàáåòà (äèàáåòà òèïà 1), èíñóëèííåçàâèñèìîãî äèàáåòà (äèàáåòà òèïà 2),
èíñóëèíîðåçèñòåíòíûõ áîëåçíåé è îæèðåíè , íàïðèìåð, êàê ôàðìàöåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà, â
÷àñòíîñòè, êàê èíãèáèòîðû êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû.

Ñóùåñòâåííîå äåéñòâèå èíãèáèðîâàíè  êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû è ñíèæåíè  óðîâí 
ãëþêîçû â êðîâè ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïîäòâåðæäàþòñ  â ïðèâåäåííûõ
äàëåå ôàðìàêîëîãè÷åñêèõ èñïûòàíè õ (ïðèìåðû èñïûòàíèé 1 è 2).

Ïðèìåð èñïûòàíè  1
[Èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè ÷åëîâå÷åñêîãî êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû (÷åëîâå÷åñêîãî

SGLT2)]
(1) Ïîëó÷åíèå ýêñïðåññèðóþùåãî âåêòîðà ÷åëîâå÷åñêîãî SGLT2
Âî-ïåðâûõ, îñóùåñòâë þò îáðàòíóþ òðàíñêðèïöèþ îäíîöåïî÷å÷íîé êÄÍÊ èç ïîëíîé

ÐÍÊ, ïðîèñõîä ùåé èç ïî÷êè ÷åëîâåêà (èçãîòîâèòåëü BD Biosciences Clontech), ñ
èñïîëüçîâàíèåì Superscript II (èçãîòîâèòåëü Invitrogen Corporation) è ñëó÷àéíîãî
ãåêñàìåðà. Âî-âòîðûõ, ñ èñïîëüçîâàíèåì êÄÍÊ â êà÷åñòâå ìàòðèöû ìåòîäîì ÏÖÐ ñ
èñïîëüçîâàíèåì ÄÍÊ-ïîëèìåðàçû Pyrobest (èçãîòîâèòåëü Takara Bio Inc.) àìïëèôèöèðóþò
ôðàãìåíò ÄÍÊ, êîäèðóþùèé ÷åëîâå÷åñêèé SGLT2 (Wells R.G. et al., Am. J. Physiol.,
1992, 263(3), F459). Èíûìè ñëîâàìè, ñàéò Hind III è ñàéò EcoRI âñòðàèâàþò
ñîîòâåòñòâåííî â 5'-îáëàñòü è 3'-îáëàñòü ôðàãìåíòà ÄÍÊ ñ èñïîëüçîâàíèåì ïðàéìåðîâ.

Àìïëèôèöèðîâàííûé ôðàãìåíò êëîíèðóþò â âåêòîð pCR2.1-Topo ñ èñïîëüçîâàíèåì
íàáîðà Topo ÒÀ Cloning Kit (èçãîòîâèòåëü Invitrogen Corporation) è êëîíèðîâàííûé
âåêòîð òðàíñôèöèðóþò â êîìïåòåíòíóþ êëåòêó Escherichia coli JM109. Óñòîé÷èâûå ê
àìïèöèëëèíó êëîíû êóëüòèâèðóþò â ñðåäå LB, ñîäåðæàùåé àìïèöèëëèí (100 ìã/ë).
Î÷èùàþò ïëàçìèäó èç êóëüòèâèðîâàííîé Escherichia coli ñ èñïîëüçîâàíèåì ìåòîäà Hanahan
(ñì. Maniatis et al., "Molecular Cloning"). Ïîëó÷àþò ôðàãìåíò ÄÍÊ, êîäèðóþùèé
÷åëîâå÷åñêèé SGLT2, ðàñùåïëåíèåì ïëàçìèäû Hind III/EcoRI è ëèãèðóþò è êëîíèðóþò â òîò
æå ñàéò ýêñïðåññèðóþùåãî âåêòîðà pcDNA 3.1 (èçãîòîâèòåëü Invitrogen Corporation) ñ
èñïîëüçîâàíèåì ÄÍÊ-ëèãàçû (èçãîòîâèòåëü Roche Diagnostics). Ëèãèðîâàííûé êëîí
òðàíñôèöèðóþò â êîìïåòåíòíóþ êëåòêó Escherichia coli JM109 òåì æå ñïîñîáîì, êàêîé
îïèñàí âûøå, è êóëüòèâèðóþò â ñðåäå LB, ñîäåðæàùåé àìïèöèëëèí, è ñ èñïîëüçîâàíèåì
ìåòîäà Hanahan ïîëó÷àþò ýêñïðåññèðóþùèé âåêòîð ÷åëîâå÷åñêîãî SGLT2.

(2) Ïîëó÷åíèå êëåòîê, ýêñïðåññèðóþùèõ ÷åëîâå÷åñêèé SGLT2
Ýêñïðåññèðóþùèé âåêòîð ÷åëîâå÷åñêîãî SGLT2 òðàíñôèöèðóþò â êëåòêè ÑÍÎ-Ê1 ñ

èñïîëüçîâàíèåì ëèïîôåêòàìèíà 2000 (èçãîòîâèòåëü Invitrogen Corporation). Êëåòêè
êóëüòèâèðóþò â ñðåäå Ãàìà F12 (èçãîòîâèòåëü Nissui Pharmaceutical Co., Ltd.),
ñîäåðæàùåé ïåíèöèëëèí (50 ÌÅ/ìë, èçãîòîâèòåëü Danippon Pharmaceutical Co., Ltd.),
ñòðåïòîìèöèí (50 ìêã/ìë, èçãîòîâèòåëü Danippon Pharmaceutical Co., Ltd.), ãåíåòèöèí
(40 ìêã/ìë, èçãîòîâèòåëü Invitrogen Corporation) è 10% ôåòàëüíîé òåë ÷üåé ñûâîðîòêè,
â ïðèñóòñòâèè 5% ÑÎ2 ïðè 37îÑ â òå÷åíèå äâóõ íåäåëü è ïîëó÷àþò êëîíû, óñòîé÷èâûå ê
ãåíåòèöèíó. Ïîëó÷àþò êëåòêè, óñòîé÷èâî ýêñïðåññèðóþùèå ÷åëîâå÷åñêèé SGLT2, êîòîðûå
ïðî âë þò íàòðèéçàâèñèìîå ïîãëîùåíèå ìåòèë-a-D-ãëþêîïèðàíîçèäà (ñì. ñëåäóþùèå
ðàçäåëû î ñïîñîáå èçìåðåíè  ïîãëîùåíè  a-D-ãëþêîïèðàíîçèäà).

(3) Èíãèáèðîâàíèå ïîãëîùåíè  a-D-ãëþêîïèðàíîçèäà
Ïîñëå óäàëåíè  ñðåäû êëåòîê ÑÍÎ, óñòîé÷èâî ýêñïðåññèðóþùèõ ÷åëîâå÷åñêèé SGLT2,

äîáàâë þò áóôåðíûé ðàñòâîð äë  ïðåäâàðèòåëüíîé îáðàáîòêè (áóôåðíûé ðàñòâîð, ðÍ 7,4,
ñîäåðæàùèé õëîðèä õîëèíà (140 ìÌ), õëîðèä êàëè  (2 ìÌ), õëîðèä êàëüöè  (1 ìÌ), õëîðèä
ìàãíè  (1 ìÌ), 2-[4-(2-ãèäðîêñèýòèë)-1-ïèïåðàçèíèë]ýòàíñóëüôîíîâóþ êèñëîòó (10 ìÌ) è
òðèñ(ãèäðîêñèìåòèë)àìèíîìåòàí (5 ìÌ)) â êîëè÷åñòâå 100 ìêë íà ëóíêó è èíêóáèðóþò ïðè
37°Ñ â òå÷åíèå 20 ìèíóò.

Ñìåøèâàþò 11 ìêë ìåòèë-a-D-(U-14Ñ)ãëþêîïèðàíîçèäà (èçãîòîâèòåëü Amersham
Pharmacia Biotech) ñ 1000 ìêë áóôåðíîãî ðàñòâîðà äë  ïîãëîùåíè , ñîäåðæàùåãî
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èñïûòûâàåìîå ñîåäèíåíèå (áóôåðíûé ðàñòâîð, ðÍ 7,4, ñîäåðæàùèé õëîðèä íàòðè  (140
ìÌ), õëîðèä êàëè  (2 ìÌ), õëîðèä êàëüöè  (1 ìÌ), õëîðèä ìàãíè  (1 ìÌ), ìåòèë-a-D-
ãëþêîïèðàíîçèä (50 ìêÌ), 2-[4-(2-ãèäðîêñèýòèë)-1-ïèïåðàçèíèë]ýòàíñóëüôîíîâóþ êèñëîòó
(10 ìÌ) è òðèñ(ãèäðîêñèìåòèë)àìèíîìåòàí (5 ìÌ)), è ïîëó÷àþò áóôåðíûé ðàñòâîð äë 
ïîãëîùåíè . Ïîëó÷àþò áóôåðíûé ðàñòâîð äë  ïîãëîùåíè  áåç èñïûòûâàåìîãî ñîåäèíåíè 
äë  êîíòðîëüíîé ãðóïïû. Òàêæå ïîëó÷àþò áóôåðíûé ðàñòâîð äë  áàçèñíîãî ïîãëîùåíè  áåç
èñïûòûâàåìîãî ñîåäèíåíè , ñîäåðæàùèé õëîðèä õîëèíà (140 ìÌ) âìåñòî õëîðèäà íàòðè ,
äë  èçìåðåíè  áàçèñíîãî ïîãëîùåíè .

Ïîñëå óäàëåíè  áóôåðíîãî ðàñòâîðà äë  ïðåäâàðèòåëüíîé îáðàáîòêè äîáàâë þò
áóôåðíûé ðàñòâîð äë  ïîãëîùåíè  (25 ìêë íà ëóíêó) è èíêóáèðóþò ïðè 37°Ñ â òå÷åíèå
äâóõ ÷àñîâ. Ïîñëå óäàëåíè  áóôåðíîãî ðàñòâîðà äë  ïîãëîùåíè  äîáàâë þò áóôåðíûé
ðàñòâîð äë  ïðîìûâêè (áóôåðíûé ðàñòâîð, ðÍ 7,4, ñîäåðæàùèé õëîðèä õîëèíà (140 ìÌ),
õëîðèä êàëè  (2 ìÌ), õëîðèä êàëüöè  (1 ìÌ), õëîðèä ìàãíè  (1 ìÌ), ìåòèë-a-D-
ãëþêîïèðàíîçèä (10 ìêÌ), 2-[4-(2-ãèäðîêñèýòèë)-1-ïèïåðàçèíèë]ýòàíñóëüôîíîâóþ êèñëîòó
(10 ìÌ) è òðèñ(ãèäðîêñèìåòèë)àìèíîìåòàí (5 ìÌ)) (200 ìêë íà ëóíêó). Ñìåñü ñðàçó æå
óäàë þò. Óêàçàííóþ îïåðàöèþ ïðîìûâêè îñóùåñòâë þò åùå ðàç. Äîáàâë þò 0,5% ðàñòâîð
ëàóðèëñóëüôàòà íàòðè  (25 ìêë íà ëóíêó) äë  ñîëþáèëèçàöèè êëåòîê. Ê
ñîëþáèëèçèðîâàííûì êëåòêàì äîáàâë þò 75 ìêë Ìèêðîñöèíòà 40 (èçãîòîâèòåëü Perkin
Elmer, Inc.) è èçìåð þò ðàäèîàêòèâíîñòü ñ èñïîëüçîâàíèåì ìèêðîñöèíòèëë öèîííîãî
ñ÷åò÷èêà TopCount (èçãîòîâèòåëü Perkin Elmer, Inc.). Âåëè÷èíó, ïîëó÷åííóþ ïóòåì
âû÷èòàíè  âåëè÷èíû áàçèñíîãî ïîãëîùåíè  èç âåëè÷èíû ïîãëîùåíè  êîíòðîëüíîé ãðóïïû,
ïðèíèìàþò çà 100%. Êîíöåíòðàöèþ äë  èíãèáèðîâàíè  íà 50% ïîëó÷åííîé âûøå âåëè÷èíû
(âåëè÷èíó IC50) âû÷èñë þò èç êðèâîé çàâèñèìîñòè èíãèáèðîâàíè  îò êîíöåíòðàöèè ñ
èñïîëüçîâàíèåì ìåòîäà íàèìåíüøèõ êâàäðàòîâ. Â ðåçóëüòàòå ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  ïîêàçûâàåò ñèëüíîå äåéñòâèå èíãèáèòîðà êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû.
Âåëè÷èíû IC50 òèïè÷íûõ ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðèâîä òñ  â òàáë.24.

Òàáëèöà 24

Ñîåäèíåíèå IC50 (íÌ) Ñîåäèíåíèå IC50 (íÌ)

Ïðèìåð 7 16 Ïðèìåð 28 16

Ïðèìåð 11 29 Ïðèìåð 60 5,7

Ïðèìåð 21 99 Ïðèìåð 75 8,9

Ïðèìåð 25 22

Ïðèìåð èñïûòàíèé 2
[Èñïûòàíèå íà ïîäòâåðæäåíèå ãèïîãëèêåìè÷åñêîé àêòèâíîñòè]
Èñïîëüçóþò ìûøåé Fed KK-Ay (CLEA Japan, Inc., ñàìöû). Èñïûòûâàåìîå ñîåäèíåíèå

ñóñïåíäèðóþò â 0,5% ðàñòâîðå ìåòèëöåëëþëîçû äî êîíöåíòðàöèè 3 ìã/10 ìë. Èçìåð þò
ìàññó êàæäîé ìûøè. Ñóñïåíçèþ èñïûòûâàåìîãî ñîåäèíåíè  ââîä ò ìûøàì íàñèëüñòâåííî
ïåðîðàëüíî â äîçå 10 ìë/êã. Ìûøàì êîíòðîëüíîé ãðóïïû ââîä ò òîëüêî 0,5% ðàñòâîð
ìåòèëöåëëþëîçû. Êàæäà  ãðóïïà ñîñòîèò èç øåñòè ìûøåé. Êðîâü èç õâîñòîâîé âåíû áåðóò
íåïîñðåäñòâåííî ïåðåä ââåäåíèåì ñîåäèíåíè  è ÷åðåç îäèí, äâà, ÷åòûðå è âîñåìü ÷àñîâ
ïîñëå ââåäåíè  ñîåäèíåíè . Óðîâåíü ãëþêîçû â êðîâè èçìåð þò ñ èñïîëüçîâàíèåì òåñòà
CII Wako íà ãëþêîçó (èçãîòîâèòåëü Wako Pure Chemical Industries, Ltd.). Èíòåíñèâíîñòü
ãèïîãëèêåìè÷åñêîé àêòèâíîñòè îïðåäåë þò, âû÷èñë   ïëîùàäü ïîä êðèâîé çàâèñèìîñòè
êîíöåíòðàöèè ãëþêîçû â êðîâè îò âðåìåíè (AUC) ñ èñïîëüçîâàíèåì òðàïåöåèäàëüíîãî
ìåòîäà ïðè êîíöåíòðàöèè ãëþêîçû â 0-8 ÷àñîâ ïîñëå ââåäåíè  ñîåäèíåíè  è âû÷èñë  
ñòåïåíü (%) ñíèæåíè  AUC â ãðóïïå, êîòîðîé ââîäèëè ñîåäèíåíèå, îò AUC â êîíòðîëüíîé
ãðóïïå.

Â ðåçóëüòàòå ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îáíàðóæèâàåò ñèëüíóþ
ãèïîãëèêåìè÷åñêóþ àêòèâíîñòü. Ãèïîãëèêåìè÷åñêà  àêòèâíîñòü òèïè÷íûõ ñîåäèíåíèé
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè ïðèâîäèòñ  â òàáë.25

Òàáëèöà 25

Ñîåäèíåíèå Ãèïîãëèêåìè÷åñêà  àêòèâíîñòü (%)

Ïðèìåð 28 46

Ïðèìåð 60 45

Ñòðàíèöà: 29

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 295 522 C2

Ôàðìàöåâòè÷åñêóþ êîìïîçèöèþ, ñîäåðæàùóþ îäíî èëè íåñêîëüêî ñîåäèíåíèé
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, ïîëó÷àþò â âèäå
òàáëåòîê, ïîðîøêîâ, ìåëêèõ ãðàíóë, ãðàíóë, êàïñóë, ïèëþëü, æèäêîñòåé, èíúåêöèé,
ñóïïîçèòîðèåâ, ìàçåé, ïëàñòûðåé èëè ïîäîáíûõ ôîðì ñ èñïîëüçîâàíèåì íîñèòåë ,
íàïîëíèòåë  èëè äðóãèõ äîáàâîê, îáû÷íî èñïîëüçóåìûõ äë  ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
ïðåïàðàòîâ, è ââîä ò ïåðîðàëüíî èëè íåïåðîðàëüíî.

Êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , êîòîðîå ââîä ò êëèíè÷åñêè â îðãàíèçì
÷åëîâåêà, îïðåäåë þò ñîîòâåòñòâåííî ñ ó÷åòîì ñèìïòîìîâ, ìàññû, âîçðàñòà, ïîëà è
ïîäîáíûõ îñîáåííîñòåé ïàöèåíòà, êîòîðîìó ââîä ò ñîåäèíåíèå, â èíòåðâàëå 0,1-500 ìã â
ñóòêè â ñëó÷àå ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  èëè â èíòåðâàëå 0,01-100 ìã â ñóòêè â ñëó÷àå
íåïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  îäèí èëè íåñêîëüêî ðàç â ñóòêè. Òàê êàê ââîäèìîå êîëè÷åñòâî
èçìåí åòñ  â ñîîòâåòñòâèè ñ ðàçíûìè óñëîâè ìè, äë  ââåäåíè  äîñòàòî÷íûì ìîæåò
îêàçàòüñ  ìåíüøåå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè , ÷åì êîëè÷åñòâî, óêàçàííîå âûøå.

Â êà÷åñòâå òâåðäîé êîìïîçèöèè äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  èñïîëüçóþò òàáëåòêè, ïîðîøêè, ãðàíóëû èëè ïîäîáíûå ôîðìû. Â òàêîé
òâåðäîé êîìïîçèöèè îäíî èëè íåñêîëüêî àêòèâíûõ âåùåñòâ ñìåøèâàþò ñ ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíèì èíåðòíûì ðàçáàâèòåëåì, òàêèì êàê ëàêòîçà, ìàííèò, ãëþêîçà,
ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà, ìèêðîêðèñòàëëè÷åñêà  öåëëþëîçà, êðàõìàë,
ïîëèâèíèëïèððîëèäîí èëè àëþìîìåòàñèëèêàò ìàãíè . Êîìïîçèöè  êðîìå èíåðòíîãî
ðàçáàâèòåë  ìîæåò ñîäåðæàòü äðóãèå äîáàâêè, òàêèå êàê ñìàçûâàþùåå âåùåñòâî, òàêîå êàê
ñòåàðàò ìàãíè , äåçèíòåãðàòîð, òàêîé êàê êàëüöèéêàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçà, è
ñîëþáèëèçàòîð, òàêîé êàê ãëóòàìèíîâà  êèñëîòà è àñïàðàãèíîâà  êèñëîòà, êàêèå îáû÷íî
èñïîëüçóþò. Íà òàáëåòêó èëè ïèëþëþ íåîá çàòåëüíî ìîæåò áûòü íàíåñåíà ïëåíêà ãëþêîçû
èëè âåùåñòâà, ðàñòâîðèìîãî â æåëóäêå èëè êèøå÷íèêå, òàêîãî êàê ñàõàðîçà, æåëàòèí,
ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà èëè ôòàëàò ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçû.

Æèäêà  êîìïîçèöè  äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  âêëþ÷àåò â ñåá  ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ïðåïàðàòû, òàêèå êàê ýìóëüñèîííûå ïðåïàðàòû, ðàñòâîðû, ñóñïåíçèè, ñèðîïû,
ýëèêñèðû è ïîäîáíûå ïðåïàðàòû, è ñîäåðæèò îáû÷íî èñïîëüçóåìûé èíåðòíûé ðàçáàâèòåëü,
òàêîé êàê äèñòèëëèðîâàííà  âîäà è ýòèëîâûé ñïèðò. Êîìïîçèöè  ìîæåò ñîäåðæàòü êðîìå
ðàçáàâèòåë  àäúþâàíòû, òàêèå êàê ñîëþáèëèçàòîð, óâëàæí þùåå âåùåñòâî è
ñóñïåíäèðóþùèé àãåíò, ïîäñëàùèâàþùåå âåùåñòâî, êîððèãåíò, îòäóøêà è êîíñåðâàíò.

Èíúåêöè  äë  íåïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  âêëþ÷àåò ñòåðèëèçîâàííûé âîäíûé èëè
íåâîäíûé ðàñòâîð, ñóñïåíçèþ è ýìóëüñèþ. Ïðèìåðàìè ðàçáàâèòåëåé äë  âîäíîãî ðàñòâîðà
èëè ñóñïåíçèè  âë þòñ  äèñòèëëèðîâàííà  âîäà è ôèçèîëîãè÷åñêèé ðàñòâîð äë  èíúåêöèè.
Ïðèìåðàìè ðàçáàâèòåëåé äë  íåâîäíîãî ðàñòâîðà èëè ñóñïåíçèè  âë þòñ 
ïðîïèëåíãëèêîëü, ïîëèýòèëåíãëèêîëü è ðàñòèòåëüíûå ìàñëà, òàêèå êàê îëèâêîâîå ìàñëî;
ñïèðòû, òàêèå êàê ýòèëîâûé ñïèðò; è Ïîëèñîëüâàò 80 (òîðãîâîå íàèìåíîâàíèå). Òàêà 
êîìïîçèöè  òàêæå ìîæåò ñîäåðæàòü äîáàâêè, òàêèå êàê âåùåñòâî äë  ðåãóëèðîâêè
èçîòîíè÷íîñòè, êîíñåðâàíò, óâëàæí þùåå âåùåñòâî, ýìóëüãàòîð, äèñïåðãàòîð,
ñòàáèëèçàòîð (íàïðèìåð, ëàêòîçó) è ñîëþáèëèçàòîð. Òàêèå ñîåäèíåíè  ñòåðèëèçóþò,
íàïðèìåð, ôèëüòðàöèåé ÷åðåç ôèëüòð, çàäåðæèâàþùèé áàêòåðèè, äîáàâëåíèåì
äåçèíôèöèðóþùåãî àãåíòà èëè îáëó÷åíèåì. Òàêèå ñîåäèíåíè  ìîæíî èñïîëüçîâàòü,
ïîëó÷à  ñòåðèëüíóþ òâåðäóþ êîìïîçèöèþ è ðàñòâîð   êîìïîçèöèþ â ñòåðèëèçîâàííîé âîäå
èëè ðàñòâîðå äë  èíúåêöèè ïåðåä ïðèìåíåíèåì.

Òàáëèöà 1

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

1 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,63 (3Í, ñ), 7,35-7,39 (1Í, ì), 7,50 (1H, ò), 7,59 (1H, ò), 7,67-7,86 (4H, ì),
7,96 (1H, ñ), 8,43 (1H, ä), 9,67 (1H, ä)

Ñòðàíèöà: 30
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2 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,63 (3H, ñ), 4,37 (2H, ñ), 6,95-7,53 (8H, ì), 8,14-8,17 (2H, ì)

3 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,56 (3H, ñ), 2,93 (1H, ñ), 3,54-4,36 (8H, ì), 4,40 (2H, ñ), 4,50-4,91 (6H, ì),
6,87-7,56 (28H, ì), 8,13 (3H, ää)

4 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,35 (3H, ò), 1,42 (6H, ä), 3,01 (2H, êâ), 3,22 (1H, êâ), 7,37 (1H, ò), 7,46
(1H, ò), 7,67 (1H, ä), 7,74 (1H, ä), 7,78 (1H, ä), 7,88 (1H, ñ), 7,97 (1H, ñ), 8,35 (1H, ä), 9,76 (1Í, ä)

5 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,30 (6H, ä), 1,33 (3H, ò), 2,95-3,05 (3H, êâ), 4,39 (2H, ñ), 6,96 (1H, ò),
7,09-7,16 (2H, ì), 7,28-7,31 (1H, ì), 7,35-7,43 (2H, ì), 7,59 (1H, ñ), 8,09-8,11 (2H, ì)

6 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,24-1,29 (9H, ò), 2,95-2,98 (3H, êâ), 3,55-5,01 (17H, ì), 6,91-7,52 (26H, ì),
7,60 (1H, ñ), 8,07 (1H, ä), 8,16 (1H, ä)

7 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1.30 (3H, ò), 2,27 (3H, ñ), 3,73 (3H, ää), 3,84-4,01 (5H, ì), 4,10 (1H, ò),
4,20 (1H, ì), 4,52 (2H, ì), 4,67 (2H, ì), 4,91 (3H, ì), 6,77 (1H, ä), 6,98 (2H, ì), 7,01 (1H,
ää), 7,16-7,38 (19H,ì)

Òàáëèöà 2

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

8 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,34 (3H, ò), 2,28 (3H, ñ), 3,60 (1H, ì), 3,79 (4H, ì), 3,96 (3H, ì), 4,40 (1H, ä),
4,53 (1H, ä), 4,67 (2H, ì), 4,63 (2H, ì), 4,89 (2H, ì), 4,95 (1H, ä), 6,76 (1H, ä), 6,90 (2H, ì), 7,04
(1H, ää), 7,15-7,35 (19H, ì)

9 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,43 (3H, ò), 1,77 (3H, ñ), 2,01 (3H, ñ), 2,05 (3H, ñ), 2,08 (3H, ñ), 2,27 (3H, ñ),
3,83 (1H, ì), 4,01 (2H, êâ), 4,14 (1H, ì), 4,27 (1H, ää), 4,93 (1H, ä), 5,22 (1H, ò), 5,35 (2H, ì),
6,73 (1H, ä), 7,03 (1H, ä), 7,16 (1H, ñ)

10 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,46 (3H, ò), 1,78 (3H, ñ), 2,01 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 2,09 (3H, ñ), 3,84 (1H, ì),
4,05 (2H, êâ), 4,14 (1Í, ä), 4,27 (1H, ää), 4,46 (1H, ÀÂêâ), 4,48 (1H, ÀÂêâ), 4,87 (1H, ì), 5,22 (1H,
ì), 5,35 (2H, ì), 6,80 (1H, ä), 7,29 (1H, ää), 7,37 (1H, ñ)

11 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,53 (3Í, ñ), 3,28 (6H, ñ), 3,84-4,15 (6H, ì), 4,34-4,90 (8H, ì), 5,36 (1H, ñ), 6,95
(2H, ä), 7,15-7,38 (20H, ì), 7,80 (1H, ñ)

Ñòðàíèöà: 31
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12 ESI-ÌÑ (m/z):673 [Ì-H]-

13 ESI-ÌÑ (m/z):657 [Ì-H]-

14 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,41 (3H, ñ), 3,63 (2H, ì), 3,76-3,83 (5H, ì), 3,90 (3H, ñ), 4,41 (1H, ä), 4,54-4,66
(4H, ì), 4,86-4,94 (3H, ì), 6,85 (2H, ì), 7,15-7,36 (19H, ì), 7,89 (1H, ää), 8,17 (1Í, ä)

15 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,39 (3H, ñ), 3,45 (1H, ñ), 3,62 (2H, ì), 3,76-3,83 (4H, ì), 4,37 (1H, ä), 4,53-4,65
(5H, ì), 4,86-4,94 (3H, ì), 6,86 (2H, ì), 7,15-7,34 (20H, ì), 7,44 (1H, ñ)

Òàáëèöà 3

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

16 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,37 (3H, ñ), 3,61 (2H, ì), 3,80 (4H, ì), 4,37 (1H, ä), 4,48-4,66 (6H, ì), 4,86-
4,94 (3H, ì), 6,88 (2H, ì), 7,12-7,35 (20H, ì), 7,51 (1H,ñ)

17 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,06 (1H, ä), 3,36 (3H, ñ), 3,50 (1H, ää), 3,73 (1H, ì), 3,82 (2H, ì), 3,90 (1H,
ä), 4,05 (1H, ì), 4,18 (1H, ì), 4,39 (2H, ñ), 4,48-4,67 (4H, ì), 4,86 (1H, ä), 4,92 (2H, ñ), 6,98
(2H, ì), 7,20-7,37 (18H, ì), 7,48 (1H, ä), 7,49 (1H, ä), 7,70 (1H, ò)

18 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,36 (3Í, ñ), 3,43 (1H, ò), 3,57-3,97 (5H, ì), 4,37-4,97 (10H, ì), 5,11 (1H, ä),
6,94-7,81 (23H, ì)

19 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,39 (3H, ñ), 3,49 (1H, ì), 3,62 (1H, ì), 3,74-3,83 (4H, ì), 4,33 (1H, ä), 4,47-
4,71 (7H, ì), 4,87 (1Í, ä), 4,93 (2H, ä), 6,88 (2H, ì), 7,15-7,37 (18H, ì), 7,67 (1H, ñ), 7,82
(1H, ñ), 7,86 (1H, ñ), 9,97 (1H, ñ)

20 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,37 (3H, ñ), 3,50 (1H, ò), 3,62 (1H, ì), 3,77 (4H, ì), 4,26 (1H, ä), 4,43 (1H,
ä), 4,46 (2H, ñ), 4,55-4,72 (6H, ì), 4,87 (1H, ä), 4,90 (1H, ä), 4,95 (1H, ä), 6,91 (2H, ì), 7,18-7,54 (21H, ì)

21 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,37 (3H, ñ), 3,50 (1H, ò), 3,60 (1H, ì), 3,79 (5H, ì), 4,24 (1H, ä), 4,41-4,66
(8H, ì), 4,86 (1H, ä), 4,90 (1H, ä), 4,95 (1H, ä), 6,92 (2H, ì), 7,18-7,41 (21H, ì)

22 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,47 (1H, ò), 3,48-3,81 (6H, ì), 4,25-4,97 (8H, ì), 6,90-7,42 (34H, ì)

Ñòðàíèöà: 32
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Òàáëèöà 4

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

23 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,09 (9Í, ñ), 3,47-3,80 (7H, ì), 4,22-4,97 (8H, ì), 4,88 (2H, ñ),
6,88-7,70 (34H, ì)(1H,ò)

24 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,47 (1H, ò), 3,48-3,82 (7H, ì), 4,25-4,97 (10H, ì), 6,90-7,42 (24H, ì)

25 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,48-3,82 (7H, ì), 4,23-4,97 (10H, ì), 6,91-7,48 (24H, ì)

26 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0,12 (6H, ñ), 0,96 (9H, ñ), 3,79 (3H, ñ), 4,70 (2H, ñ), 6,69 (1H,
ä), 7,31 (1H, ää), 7,56 (1H, ä)

27 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0,93 (9H, ñ), 2,97 (1H, ñ), 3,54-4,13 (9H, ì), 4,36-4,93 (10H, ì),
6,81 (1Í, ä), 7,01-7,75 (22H, ì)

28 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,14 (1H, ò), 3,46-3,84 (7H, ì), 3,89 (3H, ñ), 4,19-4,97 (10H, ì),
6,88 (1H, ä), 6,93-7,38 (22H, ì)

29 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,49-3,88 (7H, ì), 3,91 (3H, ñ), 4,17-4,96 (10H, ì), 6,85-7,41 (23H, ì)

Òàáëèöà 5

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

30 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,03 (1H, ñ), 3,49-4,92 (14H, ì), 6,97-7,79 (24H, ì)

31 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,41-3,84 (7H,  ì), 4,19-4,97 (8H, ì), 6,97-7,79 (24H, ì)

Ñòðàíèöà: 33
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32 1H-ßÌÐ (CDCl3): 0,84-1,55 (27H, ì), 3,52-3,83 (7H, ì), 4,21-4,96 (8H, ì), 6,88-7,54 (24H, ì)

33 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,45-3,86 (7H, ì), 4,32-4,94 (8H, ì), 6,86-7,93 (24H, ì), 9,97 (1H, ñ)

34 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,48-3,83 (7H, ì), 4,24-4,98 (8H, ì), 5,26 (1H, ä), 5,75 (1Í, ä),
6,74 (lH, ì), 6,89-7,50 (24H, ì)

35 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0,92 (9H, ñ), 7,05 (1H, ò), 7,18-7,24 (1H, ì), 7,49 (1H, ää)

36 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0,10 (6H, ì), 0,94 (9H, ñ), 3,56-4,89 (17H, ì), 6,92-7,60 (23H, ì)

Òàáëèöà 6

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

37 ESI-ÌÑ (m/z): 666 [Ì+NH4]+

38 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,60-4,00 (7H, ì), 4,41-4,95 (10H, ì), 6,90-7,51 (23H, ì)

39 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,05 (1H, ñ), 3,48-4,15 (6H, ì), 3,71 (3H, ñ), 4,50-4,92 (8H, ì), 6,99-7,38 (23H, ì)

40 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,40-4,19 (1H, ì), 4,46-4,97 (7H, ì), 6,90-7,35 (23H, ì)

Ñòðàíèöà: 34
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41 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,27-3,90 (6H, ì), 3,79 (3H, ñ), 4,09 (1H, ä), 6,97-7,01 (2H, ì), 7,19 (1H, ò)

42 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,88 (3H, ò), 2,00 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 2,10 (3H, ñ), 3,79 (3H, ñ), 3,80-
3,84 (1H, ì), 4,15-5,33 (6H, ì), 6,84 (1H, ò), 6,99 (1H, ò), 7,06 (1H, ò)

43 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0,87-1,56 (27H, ì), 1,80 (3H, ñ), 2,00 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 2,08 (3H, ñ),
3,80 (3H, ñ), 3,82-5,36 (7H, ì), 6,83-6,95 (3H, ì)

Òàáëèöà 7

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

44 ESI-ÌÑ (m/z): 320 [Ì+H]+

45 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,86 (3H, ñ), 2,04 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 2,10 (3H, ñ), 3,82-5,35 (7H, ì),
7,20-7,28 (2H, ì), 7,46 (1H, ä), 7,49 (1H, ñ)

46 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0,87-1,56 (27H, ì), 1,78 (3H, ñ), 2,00 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 2,08 (3H,
ñ), 3,82-5,36 (7H, ì), 7,30-7,41 (4H, ì)

47 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,57-3,83 (6H, ì), 3,76 (3H, ñ), 3,92 (3H, ñ), 4,03 (1H, ä), 4,47-4,96
(8H, ì), 6,42 (1H, ñ), 6,90-7,34 (20H, ì), 7,56 (1H, c)

48 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,33-3,75 (6H, ì), 3,85 (3H, ñ), 3,89 (3H, ñ), 4,16 (1H,ò), 4,41 (1H, ä),
4,56 (1H, ä), 4,66 (1H, ä), 4,74 (1H, ä), 6,55 (1H, ñ), 7,47 (1H, ñ)

Ñòðàíèöà: 35
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49 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,84 (3H, ñ), 3,34 (3H, ñ), 3,44 (3H, ñ), 3,45 (3H, ñ), 3,57-3,92 (7H, ì),
3,83 (3H, ñ), 3,89 (3H, ñ), 4,24-4,92 (8H, ì), 6,43 (1H, ñ), 7,54 (1H, ñ)

Òàáëèöà 8

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

50 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0.87 (9H, ò), 0,96-1,50 (18H, ì), 2,82 (3H, ñ), 3,33 (3H, ñ), 3,45 (3H, ñ), 3,46
(3H, ñ), 3,57-3,92 (7H, ì), 3,75 (3H, ñ), 3,83 (3H, ñ), 4,18-4,94 (8H, ì), 6,36 (1H, ñ), 7,25 (1H, ñ)

51 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,34 (3H, ñ), 1,36 (3H, ñ), 1,76 (1H, ò), 3,04-3,08 (1H, ì), 5,09 (2H, ä), 7,14
(2H, ä), 8,23 (2H, ä)

52 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,33 (3H, ñ), 1,35 (3H, ñ), 3,04-3,07 (1H, ì), 4,95 (2H, ñ), 7,14 (2H, ä), 7,28
(2H, ñ), 8,23 (2H, ä)

53 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 4,98 (2H, ñ), 7,20 (2H, ò), 7,37 (2H, ñ), 7,59 (1H, ò), 8,30 (2H, ä)

54 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 0,87 (9H, ò), 1,11-1,18 (6H, ì), 1,27-1,38 (6H, ì), 1,51-1,58 (6H, ì), 3,96 (3H,
ñ), 7,25 (1H, ñ), 7,42 (1H, ò), 7,50 (1H, ò), 7,74 (1H, ò), 8,37 (1H, ä), 9,58 (1H, ä)

55 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,38-1,46 (6H, ì), 1,80 (3H, ñ), 2,01 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 2,07 (3H, ñ), 2,31
(3H, ñ), 3,83 (1H, äää), 4,00-4,29 (6H, ì), 4,55-4,65 (1H, ì), 5,18-5,38 (3H, ì), 6,64 (1H, Ñ), 6,86 (1H, Ñ)

56 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,41-1,48 (6H, ì), 1,82 (3H, ñ), 2,02 (3H, ñ), 2,07 (3H, ñ), 2,17 (3H, ñ), 3,90
(1H, äää), 4,02-4,30 (6H, ì), 4,51 (1H, ä), 4,62 (1H, ä), 4,75-4,81 (1H, ì), 5,20-5,42 (3H, ì),
6,82 (1H, ñ), 6,90 (1H, ñ)

Òàáëèöà 9

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

57 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,44 (3H, ò), 1,81 (3H, ñ), 2,01 (3H, ñ), 2,04-2,08 (6H, ì), 2,33 (3H, ñ), 3,78-
4,28 (8H, ì), 4,55-4,66 (1H, ì), 5,17-5,38 (3H, ì), 6,63 (1H, ñ), 6,85 (1H, ñ)

Ñòðàíèöà: 36
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58 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,46 (3H, ò), 1,82 (3H, ñ), 2,01 (3H, ñ), 2,07 (3H, ñ), 2,07 (3H, ñ), 3,88-4,30
(8H, ì), 4,52 (1Í, ä), 4,63 (1H, ä), 4,76-4,82 (1H, ì), 5,21-5,41 (3H, ì), 6,81 (1H, ñ), 6,90 (1H, ñ)

59 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,27 (3H, ä), 3,56-3,66 (2H, ì), 3,71-3,94 (5H, ì), 4,44-4,68 (5H, ì), 4,84-4,98
(3H, ì), 6,87-7,37 (23H, ì)

60 FAB-ÌÑ (m/z): 441 [Ì+H]+

61 EI-ÌÑ: 519 [Ì]+

62 FAB-ÌÑ (m/z): 503 [Ì+H]+

63 EI-ÌÑ: 581 [Ì]+

Òàáëèöà 10

Ñ.ï. Ñòðóêòóðà Äàííûå

64 FAB-ÌÑ (m/z): 483 [Ì+H]+

65 FAB-ÌÑ (m/z): 562 [Ì+H]+

66 FAB-ÌÑ (m/z): 230 [Ì+H]+

67 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,16 (3H, ñ), 3,61 (2H, ñ), 5,14 (2H, ñ), 6,88-7,67 (2H, ää),
7,32-7,48 (6H, ì)

Ñòðàíèöà: 37
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68 FAB-ÌÑ (m/z): 404 [Ì+H]+

69 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,70-4,98 (19H, ì), 6,89 (2H, ä), 3,44 (3H, ñ), 7,08-7,63 (31H,
ì), 8,11 (2H, ä)

Òàáëèöà 11

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

1 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,55 (3H, ñ), 3,47-3,81 (7H, ì), 4,11-4,32 (2H, ì), 4,40 (2H, ñ), 4,51-4,93 (6H, ì),
6,86-7,46 (28H, ì), 7,49 (1H, ñ), 8,13 (2H, ää)

ESI-ÌÑ (m/z): 567 [Ì+H]+

2 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,57 (3H, ñ), 3,14-3,43 (5H, ì), 3,66-3,70 (1H, ì), 3,96 (1H, ä), 4,35 (2H, ñ), 4,41-
4,94 (4H, ì), 6,99-7,21 (6H, ì), 7,54 (1H, ò), 7,60 (1H, ñ), 8,20 (1H, ä), 8,34 (1H, ä)

EI-ÌÑ: 393 [Ì-H]-

3 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,24-1,29 (9H, ò), 2,92-3,01 (3H, êâ), 3,40-4,94 (17H, ì), 6,85-8,08 (27H, ì), 7,50
(1H,ñ), 8,17 (1Í, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 811 [Ì+H]+

4 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,30 (6H, ä), 1,32 (3H, ò), 2,99-3,04 (3H, êâ), 3,47-3,67 (4H, ì), 3,82-3,92 (2H,
ÀÂêâ), 4,15 (1H, ä), 4,43 (2H, ñ), 6,95 (1H, ò), 7,18-7,28 (3H, ì), 7,20 (1H, ñ), 7,42 (1H, ä), 7,56
(1H, ä), 8,10 (1H, ä), 8,15 (1H, ñ)

EI-ÌÑ: 450 [Ì+]

5 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,46 (3H, ò), 1,75 (3H, ñ), 2,00 (3H, ñ), 2,03 (3H, ñ), 2,05 (3H, ñ), 3,84(1H, ì),
3,96 (3H, ñ), 4,03 (2H, êâ), 4,15 (1Í, ì), 4,28 (1H, ì), 4,54 (2H, ñ), 4,92 (1H, ì), 5,20 (1H, ì),
5,35 (2H, ì), 6,78 (1H, ä), 6,89 (1H, ñ), 7,12 (1H, ää), 7,31 (1H, ñ), 7,38 (1H, ò), 7,51 (1H, ò),
7,70 (1H, ò), 8,28 (1H, ä), 9,52 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 651 [Ì+H]+

6 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,40 (3H, ò), 3,39 (2H, ì), 3,49 (1H, ì), 3,60 (1H, ò), 3,65 (1H, ì), 3,85 (1H, ì),
4,05 (2H, ì), 4,58 (2H, ñ), 4,69 (1H, ä), 6,88 (1H, ä), 7,012 (1H, ñ), 7,15 (1H, ää), 7,39 (1H, ä),
7,43 (1H, ò), 7,52 (1H, ò), 7,75 (1H, ò), 8,31 (lH, ä), 9,50 (1Í, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 469 [Ì+H]+

Òàáëèöà 12

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

7 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,41 (3H, ò), 2,13 (1H, óøèð.ñ), 2,54 (1H, óøèð.ñ), 2,79 (1H, óøèð.ñ), 2,97 (1H,
óøèð.ñ), 3,55 (2H, ì), 3,68 (2H, ì), 3,81 (1H, ì), 3,90 (1H, ì), 4,02 (1H, ää), 4,10 (1H, ää), 4,30
(2H, ñ), 4,75 (1H, ä), 6,84 (1H, ä), 7,15 (5H, ì), 7,39 (1H, ä), 7,51 (1H, ò), 7,52 (1H, ò), 8,19 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 425 [Ì+H]+

8 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,39 (3H, ñ), 3,62 (2H, ì), 3,74-3,84 (6H, ì), 3,93 (3H, ñ), 4,33 (1H, ä), 4,47-
4,64 (5H, ì), 4,84-4,95 (3H, ì), 6,85 (1H, ñ), 6,91 (2H, ä), 7,13-7,31 (21H, ì), 7,45 (1H, ñ), 7,49
(1H, ò), 7,67 (1H, ì), 8,00 (1H, ä), 9,51 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 813 [Ì+H]+

9 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,33 (3H, ñ), 3,66-3,92 (6H, ì), 4,45 (1H, ä), 4,53 (2H, ñ), 6,94 (1H, ñ), 7,05
(2H, ì), 7,34 (2H, ì), 7,46 (1H, ò), 7,66 (1H, ò), 8,18 (1H, ä), 9,38 (1H,ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 453 [Ì+H]+

10 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,32 (3H, ñ), 3,57-3,88 (3H, ì), 4,35 (1H, ä), 4,46 (2H, ñ), 6,88 (1H, ñ), 7,11
(2H, ì), 7,27 (2H, ì), 7,55 (1H, ò), 7,68 (1H, ò), 8,15 (1H, ä), 9,33 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 438 [Ì+H]+

Ñòðàíèöà: 38
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11 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,39 (3H, ñ), 3,41 (2H, ì), 3,54 (2H, ì), 3,68 (1H, ì), 3,87 (1H, ä), 4,29 (2H, ñ),
4,45 (1H, ä), 7,10 (6H, ì), 7,41 (1H, ñ), 7,50 (1H,ñ), 8,17 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 395 [Ì+H]+

12 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,28 (3H, ñ), 3,45 (2H, ì), 3,64 (2H, ì), 3,81 (3H, ñ), 3,82 (2H, ì), 4,39 (3H, ñ),
4,55 (2H, ä), 6,83 (1H, ä), 6,94 (3H, ä), 7,25 (4H, ì), 7,33 (1H, ò), 7,47 (1H, ò), 7,68 (1H, ò),

8,27 (1H, ä), 9,38 (1H, ä) ESI-ÌÑ (m/z): 543 [Ì+H]+

Òàáëèöà 13

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

13 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,78 (3H, ñ), 3,33 (2H, ì), 3,62 (2H, ì), 3,81 (2H, ì), 4,40 (3H, ñ), 4,55
(2H, ä), 6,79 (1H, ä), 6,85 (3H, ä), 7,11 (4H, ì), 7,40 (1H, ò), 7,47 (1H, ò), 7,70 (1H, ò),
8,22 (1H, ä), 9,55 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 529 [Ì+H]+

14 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,37 (3H, ñ), 3,31 (2H, ì), 3,50 (2H, ì), 3,64 (1H, ää), 3,86 (1H, ì), 4,13
(2H, ñ), 4,42 (3H, ñ), 6,90 (1H, ää), 7,02-7,21 (9H, ì), 7,27 (1H, ñ), 7,48 (1H, ò), 8,12 (1H,ä), 8,22 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 485 [Ì+H]+

15 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,32 (3H, ñ), 3,57-3,88 (3H, ì), 4,35 (1H, ä), 4,46 (2H, ñ), 6,88 (1H, ñ),
7,11 (2H, ì), 7,27 (2H, ì), 7,55 (1H, ò), 7,68 (1H, ò), 8,15 (1H, ä), 9,33 (1Í, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 438 [Ì+H]+

16 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,39 (4H, óøèð.ñ), 3,38 (1H, ì), 3,47 (1H, ì), 3,60-3,80 (4H, ì), 3,84 (3H,
ñ), 4,10 (1H, ä), 4,35 (2H, ñ), 4,53 (2H, ñ), 6,92 (1H, ñ), 7,16 (1H, ñ), 7,21 (1H, ñ), 7,25
(1H, ì), 7,30 (1H, ò), 7,44 (1H, ò), 7,64 (1H, ò), 8,17 (1H, ä), 9,39 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 532 [Ì+H]+

17 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,40 (2Í, óøèð.ñ), 3,14 (3H, ñ), 3,22 (1H, ì), 3,45-3,67 (5H, ì), 4,02 (1H,
ä), 4,18 (2H, ñ), 4,21 (2H, ñ), 4,97 (1H, óøèð.ñ), 5,21 (1H, óøèð.ñ), 6,99-7,06 (5H, ì), 7,20
(1H, ñ), 7,40 (1H, ò), 7,30 (1H, ò), 8,05 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 425 [Ì+H]+

18 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,43 (6H, ò), 3,46-3,80 (7H, ì), 4,20-4,93 (14H, ì), 6,85-7,39 (24H, ì), 7,62
(2H, ä), 8,77 (1H, ñ), 9,64 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 885 [Ì+H]+

Òàáëèöà 14

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

19 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,36 (6H, ò), 3,39-4,12 (7H, ì), 4,13 (2H, ñ), 4,36 (4H, ää), 7,03-7,28
(4H, ì), 7,54 (2H, ä), 8,66 (1H, ñ), 9,51 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 523 [Ì-H]-

Ñòðàíèöà: 39
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20 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,34-3,52 (4H, ì), 3,71-3,93 (2H, ì), 4,16 (1H, ä), 4,40 (2H, ñ), 7,29-
7,45 (4H, ì), 7,88 (2H, ä), 8,76 (1H, ñ)

ESI-ÌÑ (m/z): 467 [Ì-H]-

21 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,34-3,89 (6H, ì), 4,12 (1H, ä), 4,17 (2H, ñ), 7,18 (2H, ä), 7,19-7,38
(6H, ì), 7,77 (1H, ò), 8,25 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 381 [Ì+H]+

22 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,52-3,82 (7Í, ì), 3,93 (3H, ñ), 4,22-4,95 (10H, ì), 6,86-7,68 (28H,
ì), 8,04 (1H, ä), 9,53 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 799 [Ì+H]+

23 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,42-3,93 (6H, ì), 3,93 (3H, ñ), 4,18 (1H, ä), 4,63 (2H, ñ), 7,02 (1H,
ñ), 7,02-7,33 (4H, ì), 7,42 (1H, ò), 7,53 (1H, ò), 7,73 (1H, ò), 8,30 (1H, ä), 9,48 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 423 [Ì-H]-

24 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,34-3,52 (4H, ì), 3,70-3,93 (2H, ì), 4,15 (1H, ä), 4,69 (2H, ñ), 7,06
(1H, ñ), 7,24-7,84 (7H, ì), 8,38 (1H, ä), 9,57 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 437 [Ì-H]-

25 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,34-3,93 (6H, ì), 4,16 (1H, ä, J=9,3 Ãö), 4,37 (2H, ñ), 7,15-7,58 (9H,
ì), 8,24 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 381 [Ì+H]+

Òàáëèöà 15

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

26 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,74-2,09 (12H, ì), 3,82 (3H, ñ), 3,96 (3H, ñ), 4,11-4,27 (2H, ì), 4,55 (2H,
ñ), 4,91-5,36 (5H, ì), 6,79-7,69 (7H, ì), 4,92 (1H, ì), 8,29 (1H, ä), 9,53 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 637 [Ì+H]+

27 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,29-3,66 (5H, ì), 3,78 (3H, ñ), 3,84 (1H, ì), 4,55 (2H, ñ), 4,70 (1H, ä),
6,88 (1H, ä), 6,98 (1H, ñ), 7,15 (1H, ää), 7,37-7,42 (1H, ì), 7,49 (1H, ò), 7,72 (1H, ò), 8,28
(1H, ä), 9,48 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 435 [Ì-H]-

28 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,36-3,90 (6H, ì), 3,86 (3H, ñ), 4,31 (2H, ñ), 4,74 (1H, ä), 6,97 (1H, ä),
7,15-7,43 (6H, ì), 7,54 (1H, ò), 8,23 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 411 [Ì+H]+

Ñòðàíèöà: 40
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29 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,49-3,89 (7H, ì), 3,94 (3H, ñ), 4,09-4,95 (10H, ì), 6,74-7,68 (24H, ì),
7,94 (1H, ä), 9,52 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 851 [Ì+Na]+

30 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,29-4,56 (15H, ì), 6,79-7,18 (4H, ì), 7,41 (1H, ò), 7,52 (1H, ò), 7,74 (1H,
ò), 8,28 (1H, ä), 9,42 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 469 [Ì+H]+

31 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,30-4,50 (7H, ì), 3,80 (3H, ñ), 4,28 (2H, ñ), 6,92-7,31 (6H, ì), 7,48 (1H,
ò), 8,16 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 477 [Ì+Na]+

32 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,30-4,29 (7H, ì), 3,83 (3H, ñ), 4,30 (2H, ñ), 6,94-7,29 (6H, ì), 7,46 (1H,
ò), 8,16 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 411 [Ì+H]+

Òàáëèöà 16

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

33 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,57-3,89 (7H, ì), 3,69 (3H, ñ), 4,35 (1H, ä), 4,45 (1H, ä), 4,56-5,00 (6H,
ì), 6,95-7,76 (28H, ì), 8,36 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 802 [Ì+NH4]+

34 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,44-3,76 (5H, ì), 3,77 (3H, ñ), 3,89-3,92 (1H, ì), 4,23 (1H, ä), 7,37-7,88
(8H, ì), 8,47 (1H, ä), 9,29 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 442 [Ì+NH4]+

35 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,52-3,86 (5H, ì), 3,89-4,11 (1H, ì), 4,17 (1H, ä), 7,33-7,88 (8H, ì), 8,52
(1H, ä), 9,25 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 409[Ì-H] -

36 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,49-3,73 (2H, ì), 4,14 (1H, ä), 4,50 (1H, ò), 4,88 (1H, ä), 4,98 (2H, ò),
7,23 (2H, ò), 7,36 (1H, ä), 7,44 (1H, ò), 7,61 (1H, ò), 7,82 (2H, ñ), 7,96 (1H, ä), 8,00 (1H, ñ), 8,38 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 367 [Ì+H]+

37 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,63 (3H, ñ), 1,98 (3H, ñ), 2,05 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 3,80-4,38 (4H, ì),
4,17 (2H, ñ), 5,12 (1H, ò), 5,22 (1H, ò), 5,31 (1H, ò), 7,11-7,32 (8H, ì), 7,51 (1H, ò), 8,20 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 549[Ì+H]+

38 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,71 (3H, ñ), 2,07 (3H, ñ), 2,08 (3H, ñ), 2,09 (3H, ñ), 2,70 (3H, ñ), 3,80-
4,38 (4H, ì), 4,57 (2H, ñ), 5,11 (1H, ò), 5,22 (1H, ò), 5,30 (1H, ò), 6,84 (1H, ñ), 7,17-7,55
(6H, ì), 7,72 (1H, ò), 8,28 (1H, ä), 9,35 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 589 [Ì-H]-

39 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,69 (3H, ñ), 3,30-3,87 (6H, ì), 4,10 (1H, ä), 7,03 (1H, ñ), 7,12-7,46 (4H,
ì), 7,49 (1H, ò), 7,57 (1H, ò), 7,79 (1H, ò), 8,37 (1H, ä), 9,30 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 423 [Ì+H]+

Ñòðàíèöà: 41
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Òàáëèöà 17

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

40 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,81 (3H, ò), 1,67 (3H, ñ), 1,98 (3H, ñ), 2,05 (3H, ñ), 2,08 (3H, ñ),
3,04 (2H, ää), 3,60-4,36 (6H, ì), 5,08-5,31 (3H, ì), 6,99-7,51 (8H, ì), 8,09 (1H, ä), 8,20 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 577 [Ì+H]+

41 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,20 (3H, ò), 3,07 (2H, ää), 3,30-3,88 (6H, ì), 4,10 (1H, ä), 4,31 (2H,
ñ), 7,00-7,45 (8H, ì), 8,08 (1H, ä), 8,22 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 409 [Ì+H]+

42 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,08-3,12 (2H, ì), 3,50-3,82 (9H, ì), 3,95 (3H, ñ), 4,13-4,97 (8H, ì),
6,88-7,39 (26H, ì), 7,50 (1H, ò), 7,66 (1H, ò), 8,23 (1H, ä), 9,53 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 830 [Ì+NH4]+

43 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,04 (2H, ò), 3,30-3,89 (8H, ì), 3,89 (3H, ñ), 4,11 (1H, ä), 7,17-7,31
(5H, ì), 7,48 (1H, ò), 7,55 (1H, ò), 7,78 (1H, ò), 8,40 (1H, ä), 9,44 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 453 [Ì+H]+

44 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,06-3,10 (2H, ì), 3,30-3,89 (8H, ì), 4,12 (1H, ä), 7,18-7,34 (5H, ì),
7,46 (1H, ò), 7,53 (1H, ò), 7,76 (1H, ò), 8,39 (1H, ä), 9,50 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 439 [Ì+H]+

45 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,11 (2H, ò), 3,27-3,89 (8H, ì), 4,11 (1H, ä), 7,11-7,24 (7H, ì), 7,33
(1H, ñ), 7,50 (1H, ò), 8,20 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 395 [Ì+H]+

46 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,60-3,99 (7H, ì), 3,91 (3H, ñ), 4,43-4,93 (10H, ì), 6,85-7,44 (25H, ì),
7,50 (1H, ò), 7,68 (1H, ò), 8,05 (1H, ä), 9,51 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 834 [Ì+NH4]+

Òàáëèöà 18

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

47 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,38-3,88 (6H, ì), 3,93 (3H, ñ), 4,48-4,51 (1H, ì), 4,57 (2H, ñ), 6,97 (1H,
ää), 7,06 (1H, ñ), 7,14-7,18 (1H, ì), 7,44-7,51 (2H, ì), 7,56 (1H, ò), 7,80 (1H, ì), 8,38
(1H, ä), 9,46 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 457 [Ì+H]+

48 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,38-3,87 (6Í, ì), 4,49-4,50 (1H, ì), 4,61 (2H, ñ), 6,96-7,56 (6H, ì), 7,77
(1H, ò), 8,34 (1H, ä), 9,52 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 441 [Ì-H]-

49 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,34-3,88 (6H, ì), 4,31 (2H, ñ), 4,49-4,83 (1H, ì), 6,97-7,54 (8H, ì), 8,20 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 399[Ì+H]+

Ñòðàíèöà: 42
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50 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,63 (3H, ñ), 1,98 (3H, ñ), 2,04 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 3,78 (3H, ñ), 3,79-
3,86 (1H, ì), 4,09-5,31 (6H, ì), 6,80-6,81 (3H, ì), 7,11-7,16 (4H, ì), 7,51 (1H, ò), 8,20 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 579 [Ì+H]+

51 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,30-3,45 (4H, ì), 3,69 (1H, ää), 3,75 (3H, ñ), 3,85-3,89 (1H, ì), 4,08
(1H, ä), 4,29 (2H, ñ), 6,78 (1H, ò), 6,85 (1H, ò), 6,97 (1H, ò), 7,11-7,16 (4H, ì), 7,50 (1H, ò), 8,19 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 433 [Ì+Na]+

52 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,42-3,93 (6H, ì), 3,93 (3H, ñ), 4,18 (1H, ä), 4,33 (2H, ñ), 4,63 (2H, ñ),
7,02 (1H, ñ), 7,02-7,33 (8H, ì), 7,42 (1H, ò), 7,53 (1H, ò), 7,73 (1H, ò), 8,30 (1H, ä), 9,48 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 527 [Ì-H]-

53 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,31-3,87 (6H, ì), 4,05 (1H, ä), 4,17 (2H, ñ), 4,42 (2H, ñ), 6,92-7,19 (9H,
ì), 7,40 (1H, ò), 7,51 (1H, ò), 7,73 (1H, ò), 8,40 (1H, ä), 9,51 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 513 [Ì-H]-

Òàáëèöà 19

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

54 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,31-3,88 (6H, ì), 4,06 (1H, ä), 4,17 (2H, ñ), 4,42 (2H, ñ), 7,02-7,26 (12H,
ì), 7,48 (1H, ò), 8,14 (1H, ä), 8,24 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 471 [Ì+Na]+

55 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,32 (3H, ñ), 1,33 (3H, ñ), 1,63 (3H, ñ), 1,98 (3H, ñ), 2,05 (3H, ñ), 2,06
(3H, ñ), 3,01-3,05 (1H, ì), 3,79-3,83 (1H, ì), 4,14-4,37 (5H, ì), 5,11 (1H, ò), 5,22 (1H, ò),
5,29 (1H, ò), 7,05 (2H, ñ), 7,08 (2H, ä), 7,20-7,31 (4H, ì), 8,13 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 591 [Ì+H]+

56 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,32 (3H, ñ), 1,34 (3H, ñ), 3,02-3,05 (1H, ì), 3,37-3,88 (6H, ì), 4,11 (1H,
ä), 4,29 (2H, ñ), 7,06 (2H, ñ), 7,10 (2H, ä), 7,21-7,27 (3H, ì), 7,36 (1H, ñ), 8,12 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 423 [Ì+H]+

57 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,32 (3H, ñ), 1,33 (3H, ñ), 1,64 (3H, ñ), 1,98 (3H, ñ), 2,05 (3H, ñ), 2,06
(3H, ñ), 3,01-3,05 (1H, ì), 3,77 (3H, ñ), 3,78-3,81 (1H, ì), 4,11-4,34 (3H, ì), 4,26 (2H, ñ),
5,11 (1H, ò), 5,22 (1H, ò), 5,28 (1H, ò), 6,78 (3H, ì), 7,04 (2H, ñ), 7,06 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 621 [Ì+H]+

58 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,32 (3H, ñ), 1,34 (3H, ñ), 3,02-3,05 (1H, ì), 3,36-3,43 (4H, ì), 3,67 (1H,
ää), 3,75 (3H, ñ), 3,78 (1H, ä), 3,85 (1H, ää), 4,08 (1H, ä), 4,25 (2H, ñ), 6,77 (1H, ä), 6,85
(1H, ä), 6,96 (1H, ñ), 7,06 (2H, ñ), 7,11 (2H, ä), 8,12 (2H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 453 [Ì+H]+

59 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 2,81 (3H, ñ), 3,24 (3H, ñ), 3,431 (3H, ñ), 3,435 (3H, ñ), 3,53-3,88 (6H, ì),
4,18-4,91 (8H, ì), 4,26 (1H, ä), 6,44 (1H, ñ), 7,10 (2H, ò), 7,15 (2H, ñ), 7,23 (1H, óøèð.ñ),
7,47 (1H, ò), 8,14 (2H, ä)

EI-ÌÑ: 616 [Ì+]

Ñòðàíèöà: 43
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Òàáëèöà 20

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

60 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 2,03 (1H, ò), 2,12 (1H, óøèð.ñ), 2,60 (1H, óøèð.ñ), 2,77 (3H, óøèð.ñ), 3,45-3,80 (6H,
ì), 3,85 (3H, ñ), 3,87 (3H, ñ), 4,23-4,33 (2H, ÀÂêâ), 4,69 (1H, ä), 6,52 (1H, ñ), 7,12 (2H, ò), 7,15
(2H, ñ), 7,21 (1H, ñ), 7,49 (1H, ò), 8,17 (2H, ä)

EI-ÌÑ: 440 [Ì+]

61 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,75 (3H, ñ), 2,00 (3H, ñ), 2,03 (3H, ñ), 2,08 (3H, ñ), 3,95 (1H, ì), 4,04 (3H, ñ),
4,05 (3H, ñ), 4,16 (1H, ää), 4,28 (1H, ää), 4,90 (1H, ä), 5,08-5,18 (2H, ì), 5,26 (1H, ò), 5,40-5,54
(2H, ì), 6,60 (1H, ñ), 7,30 (1H, ò), 7,38 (1H, ò), 7,46-7,55 (3H, ì), 7,67 (1H, ì), 7,88 (1H, ä), 8,09
(1H, ä), 8,15 (1H, ä), 9,56 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 423 [Ì+H]+

62 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,85 (3H, ñ), 3,96 (3H, ñ), 4,83 (1H, ä), 4,96 (2H, ñ), 6,63 (1H, ñ), 7,23 (1H, ò),
7,34-7,40 (2H, ì), 7,43-7,50 (2H, ì), 7,62 (1H, ò), 7,83 (1H, ä), 8,02 (1H, ä), 8,12 (1H, ä), 9,45 (1H, ä)

ESI-ÌÑ (m/z): 453 [Ì+H]+

63 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,41-3,52 (2H, ì), 3,57 (1H, ò), 3,65-3,76 (2H, ì), 3,89 (1H, ää), 4,00-4,03 (4H, ì),
7,07-7,14 (4H, ì), 7,40 (1H, ì), 7,44-7,51 (2H, ì), 7,59 (1H, ñ), 8,01 (1H, ä), 8,10-8,18 (3H, ì)

FAB-ÌÑ (ì/z): 461 [Ì+H]+

64 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,78 (3H, ñ), 2,02 (3H, ñ), 2,04 (3H, ñ), 2,06 (3H, ñ), 3,64 (3H, ñ), 3,72 (3H, ñ),
3,80-3,92 (2H, ñ), 4,04 (3H, ñ), 4,12 (1H, ää), 4,26 (1H, ää), 4,64 (2H, ñ), 4,82 (1H, ä), 5,24 (1H,
ò), 5,35 (1H, ò), 5,48 (1H, ò), 6,59 (1H, ñ), 6,80 (1H, ä), 7,25-7,40 (3H, ì), 7,50 (1H, ò), 7,66 (1H,
ò), 8,11 (1H, ä), 9,52 (1H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 667 [Ì+H]+

65 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,53 (3H, ñ), 3,56 (3H, ñ), 3,94 (3H, ñ), 4,52 (2H, ñ), 6,62 (1H, ñ), 6,72 (1H, ä),
7,18 (1H, ò), 7,35-7,46 (2H, ì), 7,57 (1H, ò), 8,00 (1H, ä), 9,45 (1H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 499 [Ì+H]+

Òàáëèöà 21

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

66 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,37-3,42 (2H, ì), 3,44 (1H, ì), 3,62 (1H, ì), 3,65 (3H, ñ), 3,69 (1H, ì), 3,80
(3H, ñ), 3,84 (1H, ì), 4,37 (2H, ñ), 4,53 (1H, ä), 6,88 (1H, ä), 7,06-7,13 (4H, ì), 7,37 (1H, ä),
7,46 (1H, ì), 8,12 (2H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 441 [Ì+H]+

67 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,37 (3H, ò), 2,98-3,10 (1H, ì), 3,30-3,70 (8H, ì), 4,05 (1H, ä), 4,10 (1H, ä),
4,58 (1H, ä), 6,74 (1H, ñ), 6,89 (1H, ñ), 7,10 (1H, ñ), 7,35 (1H, ää), 7,47 (1H, ää), 7,69 (1H,
ää), 8,24 (1H, ä), 9,46 (1H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 497 [Ì-H]-

68 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,40 (3H, ò), 3,07-3,16 (1H, ì), 3,36-3,72 (5H, ì), 3,74 (3H, ñ), 4,10 (2H,
êâ), 4,30 (1H, ä), 4,46 (1H, ä), 4,59 (1H, ä), 6,81 (1H, ñ), 7,09-7,18 (5H, ì), 7,50 (1H, ää), 8,18 (2H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 455 [Ì+H]+

69 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 1,39 (3H, ò), 1,48 (3H, ò), 1,78 (3H, ñ), 1,96-2,00 (9H, ì), 3,42-4,33 (11H,
ì), 4,51-5,45 (5H, ì), 6,73 (1H, ñ), 6,76 (1H, ñ), 7,00 (1H, ñ), 7,37 (1H, ò), 7,55 (1H, ò), 7,72
(1H, ò), 8,12 (1H, ä), 9,54 (1H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 695 [Ì+H]+

70 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,21 (3H, ò), 1,31 (3H, ò), 3,18-3,23 (1H, ì), 3,32-3,63 (6H, ì), 3,78-3,94
(5H, ì), 4,02 (2H, êâ), 4,25 (1H, ä), 4,44 (1H, ä), 6,61 (1H, ñ), 6,84 (1H, ñ), 7,04 (1H, ñ),
7,33 (1H, ò), 7,44 (1H, ò), 7,66 (1H, ò), 8,19 (1H, ä), 9,35 (1H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 527 [Ì+H]+

Ñòðàíèöà: 44
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71 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 1,23 (3H, ò), 1,30 (3H, ò), 2,98-3,06 (1H, ì), 3,25-3,64 (5H, ì), 3,87 (2H,
êâ), 4,00 (2H, êâ), 4,19 (1H, ä), 4,36 (1H, ä), 4,48 (1H, ä), 6,93 (1H, ñ), 6,98-7,07 (5H, ì),
7,40 (1H, ò), 8,08 (1H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 469 [Ì+H]+

72 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,19-3,50 (4H, ì), 3,60 (1H, ää), 3,75-3,85 (4H, ì), 4,45-4,55 (3H, ì), 6,83-
7,04 (3H, ì), 7,26-7,52 (3H, ì), 7,60-7,74 (1H, ì), 8,14-8,28 (1H, ì), 9,29-9,41 (1H, ì)

FAB-ÌÑ (m/z): 457 [Ì+H]+

Òàáëèöà 22

Ïð. Ñòðóêòóðà Äàííûå

73 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,28-3,62 (5H, ì), 3,77 (1H, ää), 4,24 (2H, ñ), 4,47 (1H, ä), 6,96-7,17
(6H, ì), 7,25-7,34 (1H, ì), 7,40 (1H, ä), 8,08 (2H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 399 [Ì+H]+

74 1Í-ßÌÐ (CDCl3): 3,58-3,97 (7H, ì), 4,29-4,99 (12H, ì), 6,85-7,49 (33H, ì), 8,08 (2H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 848 [Ì+H]+

75 1Í-ßÌÐ (CD3OD): 3,37-3,59 (4H, ì), 3,70 (1H, ää), 3,82 (1H, ää), 4,23 (2H, ñ), 4,56 (1H,
ä), 6,76 (1H, ä), 7,02-7,16 (5H, ì), 7,29 (1H, ä), 7,49 (1H, ää), 8,17 (2H, ä)

FAB-ÌÑ (m/z): 397 [Ì+H]+

Òàáëèöà 23

Ñòðàíèöà: 45
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Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå ôîðìóëû (I) è åãî ñîëü

ãäå R1-R4 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, -(íèçøèé àëêèëåí)-O-(íèçøèé
àëêèë), Ñ(=O)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë) èëè -(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë),

Ñòðàíèöà: 46
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R5-R12 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë, àòîì ãàëîãåíà, -ÎÍ, -O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé
àëêèë), -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë), -O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àðèë), -ÑÎÎÍ, èëè -Ñ(=O)-O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), è À
ïðåäñòàâë åò ñâ çü èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí, ãäå -À- ìîæåò áûòü
ñâ çàíà ñ ëþáûì ïîëîæåíèåì 1-8 àçóëåíîâîãî öèêëà, è ëþáûå äâå ãðóïïû èç ÷èñëà R5, R6

è R7 ìîãóò îáðàçîâûâàòü áåíçîëüíûé öèêë âìåñòå ñ ñîñåäíèìè àòîìàìè óãëåðîäà.
2. Àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå è åãî ñîëü ïî ï.1, ãäå ãðóïïà, ïðåäñòàâëåííà  À â

ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I), ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèëåí.
3. Àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå è åãî ñîëü ïî ï.2, ãäå ãðóïïà, ïðåäñòàâëåííà  À â

ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I), ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëåí.
4. Àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå è åãî ñîëü ïî ï.1, ãäå ãðóïïû, ïðåäñòàâëåííûå R1-R4 â

ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I), ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîìû âîäîðîäà.
5. Àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå è åãî ñîëü ïî ï.1, ãäå àçóëåíîâîå ïðîèçâîäíîå ïðèâåäåííîé

âûøå ôîðìóëû (I) ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíî ñîåäèíåíèå, âûáðàííîå èç
ãðóïïû, â êîòîðóþ âõîä ò 1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)ôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-
1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-5-
ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò; 1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-4-ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-
àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ýòîêñèôåíèë] ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-
èëìåòèë)-2-ìåòèëôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ãèäðîêñèôåíèë]
ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ôòîðôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-
(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2,4-äèìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò è 1,5-àíãèäðî-1-[4-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-1-
ìåòîêñè-2-íàôòèë] ãåêñèò.

6. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî àçóëåíîâîãî
ïðîèçâîäíîãî ôîðìóëû (I)

ãäå R1-R4 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, -(íèçøèé àëêèëåí)-O-(íèçøèé
àëêèë), -Ñ(=O)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë) èëè -(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë),

R5-R12 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë, àòîì ãàëîãåíà, -ÎÍ, -O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé
àëêèë), -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë), -O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àðèë), -ÑÎÎÍ, èëè -Ñ(=O)-O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë),

À ïðåäñòàâë åò ñâ çü èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí, ãäå -À- ìîæåò
áûòü ñâ çàíà ñ ëþáûì ïîëîæåíèåì 1-8 àçóëåíîâîãî öèêëà, è ëþáûå äâå ãðóïïû èç
÷èñëà R5, R6 è R7 ìîãóò îáðàçîâûâàòü áåíçîëüíûé öèêë âìåñòå ñ ñîñåäíèìè àòîìàìè
óãëåðîäà,

èëè åãî ñîëè è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå àäúþâàíòû, ãäå êîìïîçèöè  ïðåäñòàâë åò
ñîáîé èíãèáèòîð êîòðàíñïîðòåðà Na+-ãëþêîçû è ïîëåçíà êàê ïðîòèâîäèàáåòè÷åñêîå
ñðåäñòâî.

7. Ñïîñîá ëå÷åíè  äèàáåòà, âêëþ÷àþùèé â ñåá  ââåäåíèå ïàöèåíòó ýôôåêòèâíîãî
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êîëè÷åñòâà àçóëåíîâîãî ïðîèçâîäíîãî ôîðìóëû (I)

ãäå R1-R4 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, -(íèçøèé àëêèëåí)-O-(íèçøèé
àëêèë), Ñ(=O)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë) èëè -(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë),

R5-R12 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë, àòîì ãàëîãåíà, -ÎÍ, -O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé  íèçøèé
àëêèë), -(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
íèçøèé àëêèë), -O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí)-(íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àðèë), -ÑÎÎÍ, èëè -Ñ(=O)-O-(íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèë), è

À ïðåäñòàâë åò ñâ çü èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí, ãäå -À- ìîæåò
áûòü ñâ çàíà ñ ëþáûì ïîëîæåíèåì 1-8 àçóëåíîâîãî öèêëà, è ëþáûå äâå ãðóïïû èç
÷èñëà R5, R6 è R7 ìîãóò îáðàçîâûâàòü áåíçîëüíûé öèêë âìåñòå ñ ñîñåäíèìè àòîìàìè
óãëåðîäà, èëè åãî ñîëè.

Ïðèîðèòåò ïî ïóíêòàì è ïðèçíàêàì:
05. 08.2002 - ïî ï.1, çà èñêëþ÷åíèåì ïåðå÷èñëåííûõ íèæå ïðèçíàêîâ:
(1) R1-R4 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, -Ñ(=O)-(íèçøèé

àëêèë), -(íèçøèé àëêèëåí)-(àðèë);
(2) R5-R12 ïðåäñòàâë þò, ïî îòäåëüíîñòè, àòîì âîäîðîäà, íèçøèé àëêèë,

ãàëîãåíçàìåùåííûé íèçøèé àëêèë, àòîì ãàëîãåíà, -ÎÍ, -O-(íèçøèé àëêèë), -(íèçøèé
àëêèëåí)-O-(íèçøèé àëêèë), -ÑÎÎÍ, -Ñ(=O)-O-(íèçøèé àëêèë);

(3) À ïðåäñòàâë åò ñâ çü, íèçøèé àëêèëåí, ãàëîãåíçàìåùåííûé íèçøèé àëêèëåí; -À-
ìîæåò áûòü ñâ çàíà ñ ëþáûì ïîëîæåíèåì 1-8 àçóëåíîâîãî öèêëà, à òàêæå ïî ïï.2, 3, 4,

6 è 7, çà èñêëþ÷åíèåì çàìåñòèòåëåé, óêàçàííûõ äë  ñëó÷àåâ (1)-(3) âûøå;
05.08.2002 - ïî ï.5:
1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-2-èëìåòèë)ôåíèë]ãåêñèò,
1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[3-(àçóëåí-

2-èëìåòèë)-4-ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ýòîêñèôåíèë]
ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ìåòèëôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-
(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ãèäðîêñèôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-
ôòîðôåíèë]ãåêñèò, 1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2,4-äèìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò;

09.05.2003 - äë  ñëåäóþùèõ ïðèçíàêîâ ïï.1, 2, 3, 4, 6 è 7:
(1) ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç R5-R12, ïðåäñòàâë åò -O-(íèçøèé àëêèëåí)-àðèë;
(2) äâà èç R5-R7 îáðàçîâûâàþò áåíçîëüíûé öèêë âìåñòå ñ ñîñåäíèìè àòîìàìè óãëåðîäà;
äë  ñîåäèíåíèé ïî ï.5:
1,5-àíãèäðî-1-[5-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-2-ìåòîêñèôåíèë]ãåêñèò,
1,5-àíãèäðî-1-[4-(àçóëåí-2-èëìåòèë)-1-ìåòîêñè-2-íàôòèë]ãåêñèò.
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