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ÑÎÅÄÈÍÅÍÈß, ÈÑÏÎËÜÇÓÅÌÛÅ ÄËß ÈÕ ÏÎËÓ×ÅÍÈß, ÔÀÐÌÀÖÅÂÒÈ×ÅÑÊÀß ÊÎÌÏÎÇÈÖÈß
ÑÎÄÅÐÆÀÙÀß ÈÕ È ÈÕ ÏÐÈÌÅÍÅÍÈÅ ÄËß ËÅ×ÅÍÈß ÑÎÑÒÎßÍÈÉ, ÑÂßÇÀÍÍÛÕ Ñ
ÃËÈÊÎÃÅÍ-ÑÈÍÒÀÇÎÉ-ÊÈÍÀÇÎÉ-3

(57) Ðåôåðàò:
Â íàñòî ùåì èçîáðåòåíèè ïðåäëîæåíû íîâûå

ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia, ãäå Ð ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ïèðèäèí èëè ïèðèìèäèí; R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

âîäîðîä; R2 âûáðàí èç ãàëîãåíà,
íèòðî, Ñ0-6àëêèëãåòåðîàðèëà, (CO)OR4,

òðèôòîðìåòèëà, Ñ0-6àëêèëöèàíî, C0-6àëêèëNR4R5,

ÎÑ1-6àëêèëNR4R5, Ñ0-6àëêèëCONR4R5, C0-6

àëêèë(SO2)NR4R5 è ãðóïïû X1R6, ãäå X1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü; R6 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 5- èëè 6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó,
ñîäåðæàùóþ îäèí èëè äâà ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûå èç N, Î è S, ïðè÷åì äàííà 
ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü
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íåíàñûùåííîé è ìîæåò áûòü çàìåùåíà îäíèì
çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç W; m ðàâíî 0, 1 èëè 2;

R3 âûáðàí èç

CO(OR4), Ñ0-6àëêèëNR4R5, C0-6àëêèëCONR4R5,
OC1-6àëêèëNR4R5 è C0-6àëêèë(SO2)NR4R5; n ðàâíî

1 èëè 2; R4 âûáðàí èç âîäîðîäà, Ñ1-6àëêèëà; R5

âûáðàí èç
âîäîðîäà, Ñ1-6àëêèëà, Ñ0-6àëêèëÑ3-6öèêëîàëêèëà, Ñ

0-6
àëêèëàðèëà, Ñ0-6àëêèëãåòåðîàðèëà

è C1-6àëêèëNR14R15 èëè R4 è R5 âìåñòå ìîãóò
îáðàçîâûâàòü 4-, 5-, 6- èëè 7-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè
áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî âûáðàííûé
èç N è Î, ãäå óêàçàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà
ìîæåò áûòü âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y; è ãäå

ëþáîé Ñ1-6àëêèë, óêàçàííûé â îïðåäåëåíèè R2-R5,
ìîæåò áûòü çàìåùåí îäíîé èëè áîëåå ÷åì îäíîé

ãðóïïîé Z; R14 è R15 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ
îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî
âûáðàííûé èç N è Î; W è Z íåçàâèñèìî âûáðàíû èç

ãàëîãåíà, CN, OR16, Ñ1-6àëêèëà, òðèôòîðìåòèëà,
òðèôòîðìåòîêñè, 5-÷ëåííîé ãåòåðîöèêëè÷åñêîé
ãðóïïû, ñîäåðæàùåé îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî
âûáðàííûé èç N, ïðè÷åì äàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà 
ãðóïïà ìîæåò áûòü âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y; Y
âûáðàí èç îêñî,

ãàëîãåíà, Ñ1-6àëêèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, NR16R17,
ôåíèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, ãäå ôåíèëüíà 
è Ñ0-6àëêèëàðèëüíà  ãðóïïû ìîãóò áûòü âîçìîæíî

çàìåùåíû íèòðî, òðèôòîðìåòèëîì; R16 è R17

íåçàâèñèìî âûáðàíû èç âîäîðîäà è Ñ1-6àëêèëà,

èëè ãäå R16 è R17 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ
îäèí ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç N; â ôîðìå
ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìîé ñîëè. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia
îáëàäàþò èíãèáèðóþùèì ýôôåêòîì ïî îòíîøåíèþ ê
ãëèêîãåí-ñèíòàçå-êèíàçå-3 (GSK3). Èçîáðåòåíèå
òàêæå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ïîëó÷åíè  ïðåäëîæåííûõ
ñîåäèíåíèé è íîâûì ïðîìåæóòî÷íûì ñîåäèíåíè ì,
èñïîëüçóåìûì â íåì, ôàðìàöåâòè÷åñêîé
êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé óêàçàííûå òåðàïåâòè÷åñêè
àêòèâíûå ñîåäèíåíè , è ïðèìåíåíèþ óêàçàííûõ
àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé â òåðàïèè äë  ëå÷åíè 
ñîñòî íèé, ñâ çàííûõ ñ GSK3. 13 í. è 20 ç.ï. ô-
ëû, 1 òàáë.

(56) (ïðîäîëæåíèå):
CAS RN: 2402-95-1, RN: 17573-93-2, RN: 14432-16-7, RN: 59618-32-5, RN: 49836-04-6, RN: 56839-26-0, RN:
261956-65-4 (áàçû äàííûõ ChemDplus è STN Online). CAS RN: 70-58-6, RN: 28773-43-9, RN: 10366-35-5, RN:
6271-78-9, RN: 109-09-1, RN: 626-60-8, RN: 626-61-9, RN: 109-104-6, RN: 626-55-1, RN: 1120-87-2, RN:
2402-77-9, RN: 16110-09-1, RN: 26452-80-2, RN: 24557-47-8, RN: 2402-78-0, RN: 45644-21-1, RN: 156-83-
2, RN: 4316-98-7, RN: 14631-08-4, RN: 5428-89-7, RN: 5470-18-8, RN: 94166-64-0, RN: 4548-45-2, RN:
5315-25-3, RN: 3510-66-5, RN: 63450-95-3, RN: 95-58-9, RN: 54151-74-5 (áàçû äàííûõ ChemDplus è STN
Online). US 4548935 A, 22.10.1985, ïðèìåð 34. ÅÐ 0168003 A, 05.07.1985. GB 1545982 A, 16.05.1979. RU
2135469 C1, 27.08.1999, ïðèãîòîâëåíèå 2. RU 2141476 Ñ1, 20.11.1999, ïðèìåðû. DELARGE, J., Farmaco,
Edizione Scientifica, 1974, 29(2), 101-2 (CA 80:955683). Ïðèìå÷àíèå: Â ï.31 èñêëþ÷åíî óêàçàíèå íà
îáîçíà÷åíèå ðàäèêàëîâ R7, R9, R12, òàê êàê óêàçàííûå ðàäèêàëû îòñóòñòâóþò â îáîçíà÷åíèè ñòðóêòóðû
ñîåäèíåíèé è/èëè ãðóïï äë  çà âë åìûõ ïî ï.31 ñîåäèíåíèé.
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(57) Abstract: 
FIELD: chemistry.
SUBSTANCE: new compounds with formula Ia

are proposed,

where: P represents pyridine or pyrimidine; R1

represents hydrogen; R2 is chosen from halogen,

nitro, C0-6alkylheteroaryl, (CO)OR4,

trifluoromethyl, C0-6alkylcyano, C0-6alkylNR4R5,

OC1-6alkylNR4R5, C0-6alkylCONR4R5, C0-6alkyl(SO2

)NR4R5 and X1R6 group, where X1 represents a

direct link; R6 represents a 5- or 6-member
heterocyclic group, containing one or two
heteroatoms, independently chosen from N, O, and
S, for which the given heterocyclic group can be
unsaturated and can be substituted with by one

substitute, chosen from W; m equals 0, 1, or 2; R3 is
chosen from

CO(OR4), C0-6alkylNR4R5, C0.6alkylCONR4R5,

OC1-6alkylNR4R5 C1-6alkyl(SO2)NR4R5; n equals 1

or 2; R4 is chosen from hydrogen, C1-6alkyl; R5 is
chosen from hydrogen, C1-6 alkyl, C0-6 alkyl C3-6
cycloalkyl, C0-6 alkylaryl, C0-6alkylheteroaryl

and C1-6alkylNR14R15 or R4 and R5 together can
form a 4-, 5-, 6- or 7-member heterocyclic group,
containing one or more heteroatoms, independently
chosen from N and O, where the given heterocyclic
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group can be substituted by group Y; and where
any C1-6alkyl, indicated in defining R2-R5, can be

substituted with one or more one Z group; R14 and R15

together can form a 5-member heterocyclic group,
containing one or more heteroatoms, independently
chosen from N and O; W and Z are independently
chosen from halogen, CN, OR16, C1-6alkyl,
trifluoromethyl, trifluoromethoxy, 5-member
heterocyclic group, containing one heteroatom,
independently chosen from N, for which the given
heterocyclic group can be substituted with group
Y; Y is chosen from oxo,

halogen, C1-6alkyl, C0-6alkylaryl, NR16R17,
phenyl, C0-6alkylaryl, where the phenyl
and C0-6alkylaryl groups can be substituted with

nitro, trifluoromethyl; R16 and R17 are independently

chosen from hydrogen and C1-6alkyl, or where R16 and
R17 together can form a 5-member heterocyclic
group, containing one heteroatom, chosen from N;
in form of a free base or pharmaceutical salt.
Formula Ia compounds have inhibiting effect to
glycogen-synthase-kinase-3 (GSK3). The invention
also relates to the method of obtaining the
proposed compounds and to new intermediate
compounds, used in them, pharmaceutical
compositions, containing the given
therapeutically active compounds, and use of the
given active compounds in therapy for treating
conditions, related to GSK3.

EFFECT: new method of obtaining indole
derivatives.

33 cl, 1 tbl, 112 ex
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RU 2 338 742 C2

Òåêñò îïèñàíè  ïðèâåäåí â ôàêñèìèëüíîì âèäå.
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Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû Ia:

ãäå
Ð ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèí èëè ïèðèìèäèí;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R2 âûáðàí èç ãàëîãåíà, íèòðî, Ñ0-6àëêèëãåòåðîàðèëà, (CO)OR4,

òðèôòîðìåòèëà, Ñ0-6àëêèëöèàíî, C0-6àëêèëNR4R5,

ÎÑ1-6àëêèëNR4R5, Ñ0-6àëêèëCONR4R5, Ñ0-6àëêèë(SO2)NR4R5 è ãðóïïû X1R6, ãäå X1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü;
R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5- èëè 6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí

èëè äâà ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûå èç N, Î è S, ïðè÷åì äàííà 
ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü íåíàñûùåííîé è ìîæåò áûòü çàìåùåíà îäíèì
çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç W;

m ðàâíî 0, 1 èëè 2;
R3 âûáðàí èç CO(OR4), Ñ0-6àëêèëNR4R5, C0-6àëêèëCONR4R5,

ÎÑ1-6àëêèëNR4R5 è C0-6àëêèë(SO2)NR4R5;
n ðàâíî 1 èëè 2;
R4 âûáðàí èç âîäîðîäà, Ñ1-6àëêèëà;
R5 âûáðàí èç

âîäîðîäà, Ñ1-6àëêèëà, Ñ0-6àëêèëÑ3-6öèêëîàëêèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, Ñ0-6àëêèëãåòåðîàðèëà

è C1-6àëêèëNR14R15 èëè R4 è R5 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 4-, 5-, 6- èëè 7-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî
âûáðàííûé èç N è Î, ãäå óêàçàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü âîçìîæíî
çàìåùåíà ãðóïïîé Y; è ãäå ëþáîé Ñ1-6àëêèë, óêàçàííûé â îïðåäåëåíèè R2-R5, ìîæåò áûòü
çàìåùåí îäíîé èëè áîëåå ÷åì îäíîé ãðóïïîé Z;

R14 è R15 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ
îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î;

W è Z íåçàâèñèìî âûáðàíû èç ãàëîãåíà, CN, OR16, Ñ1-6àëêèëà, òðèôòîðìåòèëà,
òðèôòîðìåòîêñè, 5-÷ëåííîé ãåòåðîöèêëè÷åñêîé ãðóïïû, ñîäåðæàùåé îäèí ãåòåðîàòîì,
íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N, ïðè÷åì äàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü
âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y;

Y âûáðàí èç îêñî, ãàëîãåíà, Ñ1-6àëêèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, NR16R17,
ôåíèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, ãäå ôåíèëüíà  è Ñ0-6àëêèëàðèëüíà  ãðóïïû ìîãóò áûòü âîçìîæíî
çàìåùåíû íèòðî, òðèôòîðìåòèëîì;

Ñòðàíèöà: 95

CL

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 338 742 C2

R16 è R17 íåçàâèñèìî âûáðàíû èç âîäîðîäà è Ñ1-6àëêèëà, èëè ãäå R16 è R17 âìåñòå ìîãóò
îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç N;

â ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.
2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå Ð ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèí.
3. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1 è 2, ãäå
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-6àëêèëNR14R15;
R4 âûáðàí èç âîäîðîäà, Ñ1-6àëêèëà, èëè ãäå R4 è R5 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5- èëè

6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì,
íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î, ãäå óêàçàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü
âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y;

è ãäå R14 è R15 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó,
ñîäåðæàùóþ îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î;

Y âûáðàí èç C1-6àëêèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, NR16R17, ôåíèëà, ãäå ôåíèë ìîæåò áûòü
âîçìîæíî çàìåùåí íèòðîãðóïïîé è òðèôòîðìåòèëîì;

ãäå R16 è R17 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó,
ñîäåðæàùóþ îäèí ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç N.

4. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1 è 2, ãäå Ð ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèí; R2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé CN; R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C0-6àëêèëNR4R5; ãäå R4 è R5 âìåñòå ìîãóò
îáðàçîâûâàòü 5- èëè 6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè áîëåå
÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î.

5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.4, ãäå R4 è R5 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 6-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî
âûáðàííûé èç N è Î.

6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-Ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)êàðáîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíèòðèë;
2-Ãèäðîêñè-3-[6-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ïèðèìèäèí-4-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë;
3-(5-{[3-(Äèìåòèëàìèíî)ïèððîëèäèí-1-èë]ìåòèë}ïèðèäèí-2-èë)-2-ãèäðîêñè-1H-èíäîë-5-

êàðáîíèòðèë;
2-Ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðèäèí-1-èë)ìåòèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë;
3-[5-(Àçåòèäèí-1-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-2-ãèäðîêñè-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë;
2-Ãèäðîêñè-3-[5-(ïèïåðèäèí-1-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë;
3-[5-(Ìîðôîëèí-4-èëêàðáîíèë)ïèðèäèí-2-èë]-5-íèòðî-1H-èíäîë-2-îë;
2-Ãèäðîêñè-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëñóëüôîíèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë;
â ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.
7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-{4-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)êàðáîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-

èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ìåòèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-èíäîë-5-

êàðáîíèòðèëà;
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-

èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-[5-(ïèððîëèäèí-1-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

êàðáîíèòðèëà;
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ìåòèë-1,4-äèàçåïàí-1-èë)ìåòèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-

èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ïèððîëèäèí-1-èëïèïåðèäèí-1-èë)ìåòèë]ïèðèäèí-2-èë}-

1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;
Ãèäðîõëîðèä 3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 6-õëîð-3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-èíäîë-2-

îëà;
Ãèäðîõëîðèä 6-áðîì-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 5-áðîì-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-2-îëà;
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Ãèäðîõëîðèä 3-ôòîð-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-2-îêñîèíäîëèí-6-
êàðáîíèòðèëà;

Ãèäðîõëîðèä 3-{5-[(4-áåíçèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-2-ãèäðîêñè-1H-
èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;

Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-{5-[(4-èçîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-
èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;

Ãèäðîõëîðèä 3-{5-[(4-ýòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-2-ãèäðîêñè-1H-
èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;

Ãèäðîõëîðèä 3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-5-òèåí-2-èë-1Í-èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 5-(2-ôóðèë)-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 3-{3-áðîì-5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-5-íèòðî-1H-

èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-5-(òðèôòîðìåòèë)-1H-èíäîë-2-

îëà;
Ãèäðîõëîðèä 6-(2-ãèäðîêñè-5-íèòðî-1Í-èíäîë-3-èë)-N-(2-ìîðôîëèí-4-

èëýòèë)íèêîòèíàìèäà;
Ãèäðîõëîðèä 6-(2-ãèäðîêñè-5-íèòðî-1H-èíäîë-3-èë)-N-ìåòèë-N-(1-ìåòèëïèïåðèäèí-4-

èë)íèêîòèíàìèäà;
Ãèäðîõëîðèä 5-íèòðî-3-{5-[(4-ïèððîëèäèí-1-èëïèïåðèäèí-1-èë)êàðáîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-

1H-èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 3-(5-{[3-(äèìåòèëàìèíî)ïèððîëèäèí-1-èë]êàðáîíèë}ïèðèäèí-2-èë)-5-íèòðî-

1H-èíäîë-2-îëà;
Ôóìàðàò 6-(2-ãèäðîêñè-5-íèòðî-1H-èíäîë-3-èë)-N-(2-ïèððîëèäèí-1-èëýòèë)íèêîòèíàìèäà;
Ôóìàðàò 6-(5-öèàíî-2-ãèäðîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-N-(2-ïèððîëèäèí-1-èëýòèë)íèêîòèíàìèäà;
Ãèäðîõëîðèä 6-(5-öèàíî-2-ãèäðîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-N-ìåòèë-N-(2-ïèððîëèäèí-1-

èëýòèë)ïèðèäèí-3-ñóëüôîíàìèäà;
Ôóìàðàò 2-ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ìåòèë-1,4-äèàçåïàí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-

èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà;
Ãèäðîõëîðèä 3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-5-(2-ìåòèë-1,3-

òèàçîë-4-èë)-1H-èíäîë-2-îëà;
Ôóìàðàò 3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-5-(1,3-òèàçîë-4-èë)-1H-

èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-5-íèòðî-1H-èíäîë-2-îëà;
èëè â ôîðìå äðóãîé ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè èëè åå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè .
8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-Ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ôåíèëïèïåðàçèí-1-èë)ìåòèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë

â ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.
9. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé 2-Ãèäðîêñè-3-[5-({4-[2-íèòðî-4-

(òðèôòîðìåòèë)ôåíèë]ïèïåðàçèí-1-èë}ìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë â
ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

10. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-Ãèäðîêñè-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë â ôîðìå

ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.
11. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
3-[5-(Ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-5-ïèðèäèí-3-èë-1H-èíäîë-2-îë â ôîðìå

ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.
12. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
3-{5-[(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-5-(1,3-îêñàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-

2-îë â ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.
13. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
Ãèäðîõëîðèä 6-(5-öèàíî-2-ãèäðîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-N-(2-ïèððîëèäèí-1-èëýòèë)ïèðèäèí-

3-ñóëüôîíàìèäà;
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

êàðáîíèòðèëà;

Ñòðàíèöà: 97

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 338 742 C2

Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-6-
êàðáîíèòðèëà;

Ãèäðîõëîðèä 5,6-äèáðîì-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 2-ãèäðîêñè-3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-1H-

èíäîë-6-êàðáîíèòðèëà;
Ôóìàðàò 3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)êàðáîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-5-íèòðî-1H-èíäîë-2-îëà;
Ôóìàðàò 3-{5-[(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ñóëüôîíèë]ïèðèäèí-2-èë}-5-(1,3-òèàçîë-4-èë)-1H-

èíäîë-2-îëà;
Ãèäðîõëîðèä 3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)ïèðèäèí-2-èë]-5-íèòðî-1H-èíäîë-2-îëà;
èëè â ôîðìå äðóãîé ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè èëè ñâîáîäíîãî îñíîâàíè .
14. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, îáëàäàþùåå èíãèáèðóþùèì ýôôåêòîì ïî îòíîøåíèþ ê ãëèêîãåí-

ñèíòàçå-êèíàçå-3.
15. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îáëàäàþùà  èíãèáèðóþùèì ýôôåêòîì ïî

îòíîøåíèþ ê ãëèêîãåí-ñèíòàçå-êèíàçå-3, ñîäåðæàùà  â êà÷åñòâå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà
òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-13 âìåñòå ñ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûìè íîñèòåë ìè èëè ðàçáàâèòåë ìè.

16. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-13 â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà äë  ïðåäóïðåæäåíè  è/èëè ëå÷åíè  ñîñòî íèé, ñâ çàííûõ ñ ãëèêîãåí-ñèíòàçîé-
êèíàçîé-3.

17. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-13 â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà äë  ïðåäóïðåæäåíè  è/èëè ëå÷åíè  êîãíèòèâíûõ ðàññòðîéñòâ.

18. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-13 â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà äë  ïðåäóïðåæäåíè  è/èëè ëå÷åíè  äåìåíöèè, áîëåçíè Àëüöãåéìåðà, áîëåçíè
Ïàðêèíñîíà, ëîáíî-âèñî÷íîé äåìåíöèè Ïàðêèíñîíîâñêîãî òèïà, êîìïëåêñà îñòðîâà Ãóàì
àìèîòðîôè÷åñêîãî áîêîâîãî ñêëåðîçà è äåìåíöèè ïðè áîëåçíè Ïàðêèíñîíà (Parkinson
dementia complex of Guam), ÑÏÈÄ-äåìåíöèè, áîëåçíåé, ñâ çàííûõ ñ ïàòîëîãè ìè
íåéðîôèáðèëë ðíûõ óçëîâ, è äåìåíöèè áîêñåðîâ.

19. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.18, ãäå áîëåçíü ïðåäñòàâë åò ñîáîé áîëåçíü
Àëüöãåéìåðà.

20. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-13 â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà äë  ïðåäóïðåæäåíè  è/èëè ëå÷åíè  áîêîâîãî àìèîòðîôè÷åñêîãî ñêëåðîçà,
êîðòèêîáàçàëüíîé äåãåíåðàöèè, ñèíäðîìà Äàóíà, áîëåçíè Õàíòèíãòîíà,
ïîñòýíöåôàëèòè÷åñêîãî ïàðêèíñîíèçìà, ïðîãðåññèðóþùåãî ñóïðàíóêëåàðíîãî ïàðàëè÷à,
áîëåçíè Ïèêà, áîëåçíè Íèìàííà-Ïèêà, óäàðà, òðàâìû ãîëîâû è äðóãèõ õðîíè÷åñêèõ
íåéðîäåãåíåðàòèâíûõ çàáîëåâàíèé, áèïîë ðíîé áîëåçíè, àôôåêòèâíûõ ðàññòðîéñòâ,
äåïðåññèè, øèçîôðåíèè è  âûïàäåíè  âîëîñ.

21. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.20, ãäå áîëåçíü ïðåäñòàâë åò ñîáîé áèïîë ðíóþ
áîëåçíü.

22. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.20, ãäå áîëåçíü ïðåäñòàâë åò ñîáîé øèçîôðåíèþ.
23. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-13 â ïðîèçâîäñòâå ëåêàðñòâåííîãî

ñðåäñòâà äë  ïðåäóïðåæäåíè  è/èëè ëå÷åíè  ïðåääåìåíòíûõ ñîñòî íèé, ì ãêîãî óõóäøåíè 
êîãíèòèâíûõ ôóíêöèé, âîçðàñòíîãî îñëàáëåíè  ïàì òè, âîçðàñòíîãî êîãíèòèâíîãî
óõóäøåíè , óõóäøåíè  êîãíèòèâíûõ ôóíêöèé áåç äåìåíöèè (cognitive impairment no
dementia), ì ãêîãî êîãíèòèâíîãî óõóäøåíè , ì ãêîãî íåéðîêîãíèòèâíîãî óõóäøåíè ,
ñòàð÷åñêîé çàáûâ÷èâîñòè, óõóäøåíè  ïàì òè è êîãíèòèâíîãî óõóäøåíè , ñîñóäèñòîé
äåìåíöèè, äåìåíöèè ñ òåëüöàìè Ëåâè, ëîáíî-âèñî÷íîé äåìåíöèè è àíäðîãåííîé àëîïåöèè.

24. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia ïî ï.1, ïðè êîòîðîì: ñîåäèíåíèå ôîðìóëû
Â, ãäå L1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé óõîä ùóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê ãàëîãåí, íàïðèìåð, ôòîð, õëîð
èëè áðîì, è Ð, R3, n  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ï.1, ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ
ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû Ñ, ãäå R1, R2 è m  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ï.1, ñ
îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia;
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â ñîîòâåòñòâóþùåì ðàñòâîðèòåëå ïðè òåìïåðàòóðå ìåæäó 10 è 150°Ñ.
25. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia ïî ï.1, ïðè êîòîðîì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

XXV, ãäå halo ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, íàïðèìåð, ôòîð, õëîð èëè áðîì, è R4, R5

 âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ï.1, ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì
ôîðìóëû Ñ, ãäå R1, R2 è m  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ï.1, ñ îáðàçîâàíèåì
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia;

â ñîîòâåòñòâóþùåì ðàñòâîðèòåëå ïðè òåìïåðàòóðå ìåæäó 10 è 150°Ñ.
26. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia ïî ï.1, ïðè êîòîðîì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

XXVII, ãäå R1, R2 è m  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ï.1, ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ
ñ ñîîòâåòñòâóþùèì àìèíîì HNR4R5, ãäå R4, R5  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ï.1, ñ
îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia;

îñóùåñòâë åìîìó:
1) ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû XXVII ñ ñîîòâåòñòâóþùèì

àìèíîì R4R5NH â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî ðåàãåíòà ïðè
òåìïåðàòóðå ðåàêöèè ìåæäó 0°Ñ è òåìïåðàòóðîé îáðàçîâàíè  ôëåãìû, èëè
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2) ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû XXVII ñ ñîîòâåòñòâóþùèì
àìèíîì R4R5NH áåç ðàñòâîðèòåë  èëè â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå, ñ ïîäõîä ùèì
îñíîâàíèåì èëè áåç íåãî ïðè òåìïåðàòóðå ìåæäó -20 è +150°Ñ.

27. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia ïî ï.1, ïðè êîòîðîì N-îêñèä â ñîåäèíåíèè
ôîðìóëû XXVIII, ãäå R1, R2, R4, R5 è m  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ï.1,
âîññòàíàâëèâàþò ñ îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû Ia;

ñ èñïîëüçîâàíèåì ïîäõîä ùåãî ðåàãåíòà â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå ïðè òåìïåðàòóðå
ìåæäó 0 è +100°Ñ.

28. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû XXVII

ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä; R2 âûáðàí èç ãàëîãåíà, íèòðî, òðèôòîðìåòèëà, ÎÑ1-

6àëêèëNR4R5, Ñ0-6àëêèëöèàíî, Ñ0-6àëêèëCONR4R5, Ñ0-6àëêèë(SO2)NR4R5, C0-6àëêèëNR4R5

è ãðóïïû X1R6, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
R4 âûáðàí èç âîäîðîäà, Ñ1-6àëêèëà;
R5 âûáðàí èç C1-6àëêèëNR14R15 èëè R4 è R5 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 4-, 5-, 6- èëè

7-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì,
íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î, ãäå óêàçàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü
âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y; è ãäå ëþáîé Ñ1-6àëêèë, óêàçàííûé â îïðåäåëåíèè R2-R5,
ìîæåò áûòü çàìåùåí îäíîé èëè áîëåå ÷åì îäíîé ãðóïïîé Z;

R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5- èëè 6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí
èëè äâà ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûå èç N, Î è S, ïðè÷åì äàííà 
ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü íåíàñûùåííîé è ìîæåò áûòü çàìåùåíà îäíèì
çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç W; m ðàâíî 0, 1 èëè 2;

R14 è R15 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ
îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î;
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W è Z íåçàâèñèìî âûáðàíû èç ãàëîãåíà, CN, OR16, Ñ1-6àëêèëà, òðèôòîðìåòèëà,
òðèôòîðìåòîêñè, 5-÷ëåííîé ãåòåðîöèêëè÷åñêîé ãðóïïû, ñîäåðæàùåé îäèí ãåòåðîàòîì,
íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N, ïðè÷åì äàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü
âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y;

Y âûáðàí èç îêñî, ãàëîãåíà, Ñ1-6àëêèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, NR16R17,
ôåíèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, ãäå ôåíèëüíà  è Ñ0-6àëêèëàðèëüíà  ãðóïïû ìîãóò áûòü âîçìîæíî
çàìåùåíû íèòðî, òðèôòîðìåòèëîì;

R16 è R17 íåçàâèñèìî âûáðàíû èç âîäîðîäà è Ñ1-6àëêèëà, èëè ãäå R16 è R17 âìåñòå ìîãóò
îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç N.

29. Ñîåäèíåíèå ïî ï.28, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä; R2 âûáðàí èç íèòðî è
öèàíî; m ðàâíî 1.

30. Ñîåäèíåíèå ïî ï.28, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
Ýòèë-6-(2-ãèäðîêñè-5-íèòðî-1H-èíäîë-3-èë)íèêîòèíàò;
Ýòèë-6-(2-ãèäðîêñè-5-öèàíî-1H-èíäîë-3-èë)íèêîòèíàò,
â ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ñîëè.
31. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû XXVIII

ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R2 âûáðàí èç ãàëîãåíà, íèòðî, òðèôòîðìåòèëà,

OC1-6àëêèëNR4R5, Ñ0-6àëêèëöèàíî, C0-6àëêèëCONR4R5, C0-6àëêèë(SO2)NR4R5, Ñ0-6àëêèëNR4

R5 è ãðóïïû X1R6, ãäå
X1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
R4 âûáðàí èç âîäîðîäà, Ñ1-6àëêèëà;
R5 âûáðàí èç C1-6àëêèëNR14R15 èëè R4 è R5 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 4-, 5-, 6- èëè

7-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì,
íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î, ãäå óêàçàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü
âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y;

è ãäå ëþáîé C1-6àëêèë, óêàçàííûé â îïðåäåëåíèè R2 - R5, ìîæåò áûòü çàìåùåí îäíîé èëè
áîëåå ÷åì îäíîé ãðóïïîé Z;

R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5- èëè 6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí
èëè äâà ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûå èç N, Î è S, ïðè÷åì äàííà 
ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü íåíàñûùåííîé è ìîæåò áûòü çàìåùåíà îäíèì
çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç W;

m ðàâíî 0, 1 èëè 2;
R14 è R15 âìåñòå ìîãóò îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ

îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí ãåòåðîàòîì, íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N è Î;
W è Z íåçàâèñèìî âûáðàíû èç ãàëîãåíà, CN, OR16, C1-6àëêèëà, òðèôòîðìåòèëà,

òðèôòîðìåòîêñè, 5-÷ëåííîé ãåòåðîöèêëè÷åñêîé ãðóïïû, ñîäåðæàùåé îäèí ãåòåðîàòîì,
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íåçàâèñèìî âûáðàííûé èç N, ïðè÷åì äàííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü
âîçìîæíî çàìåùåíà ãðóïïîé Y;

Y âûáðàí èç îêñî, ãàëîãåíà, Ñ1-6àëêèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, NR16R17,
ôåíèëà, Ñ0-6àëêèëàðèëà, ãäå ôåíèëüíà  è Ñ0-6àëêèëàðèëüíà  ãðóïïû ìîãóò áûòü âîçìîæíî
çàìåùåíû íèòðî, òðèôòîðìåòèëîì;

R16 è R17 íåçàâèñèìî âûáðàíû èç âîäîðîäà è Ñ1-6àëêèëà, èëè ãäå R16 è R17 âìåñòå ìîãóò
îáðàçîâûâàòü 5-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç N.

32. Ñîåäèíåíèå ïî ï.31, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä; R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãðóïïó X1R6, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü; R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5- èëè 6-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè äâà ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûå èç N, Î è S; m ðàâíî 1.

33. Ñîåäèíåíèå ïî ï.33, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé:
3-[5-(Ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)-1-îêñèäîïèðèäèí-2-èë]-5-ïèðèäèí-3-èë-1H-èíäîë-2-îë;
3-[5-(Ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)-1-îêñèäîïèðèäèí-2-èë]-5-òèåí-2-èë-1H-èíäîë-2-îë;
5-(2-Ôóðèë)-3-[5-(ìîðôîëèí-4-èëìåòèë)-1-îêñèäîïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-2-îë;
â ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè åãî ñîëè.
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