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ãäå Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêóþ 5-
6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ
îäèí èëè äâà àòîìà àçîòà â êîëüöå, è êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäíó èëè áîëåå àìèíîãðóïïó â
êà÷åñòâå çàìåñòèòåëåé; Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó,
ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç àëêèëüíîé
ãðóïïû, èëè ãàëîãåíà, èëè ôåíèë C1-6 àëêèëüíîé

ãðóïïû; Z1 è Z2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò

ñîáîé àòîì àçîòà èëè ãðóïïó ôîðìóëû -CR2=; R1

è R2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé

ãðóïïó ôîðìóëû -À0-À1-À2 (ãäå À0 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü èëè Ñ 1-6 àëêèëåíîâóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë ,
âûáðàííûõ èç ãðóïïû Â, ñîñòî ùåé èç óêàçàííûõ

íèæå çàìåñòèòåëåé; À1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû,
ñóëüôèíèëüíóþ ãðóïïó, ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó,
êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -O-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -ÑÎ-O-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -NRA, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -CO-NRA, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -NRACO-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -SO2-NRA, èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -NRA-SO2-; À2 è RA, êàæäûé íåçàâèñèìî,
ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, àòîì ãàëîãåíà,
öèàíîãðóïïó, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8
öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ
ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèë C1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, èëè Ñ2-7 àëêèëêàðáîíèëüíóþ

ãðóïïó, ïðè÷åì À2 è RA, êàæäûé íåçàâèñèìî, ìîãóò
èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé

íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Â, êîãäà Z2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó
ôîðìóëû -CR2=, R1 è R 2 ìîãóò âìåñòå
îáðàçîâûâàòü 5-7-÷ëåííîå êîëüöî, çà èñêëþ÷åíèåì

ñëó÷àåâ, êîãäà [1] R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì

âîäîðîäà, Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà è Z 2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó -ÑÍ=; [2] Z 1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà è Z 2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ãðóïïó -Ñ(ÎÍ)=; <Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â>
ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó,
âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,
ìåðêàïòîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, àòîì
ãàëîãåíà, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6
àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -SO2-NRB1-RB2, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -NRB1CO-RB2, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -NRB1-RB2 (ãäå RB1 è RB2, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà
èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó,

ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RB3 (ãäå RB3

ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-8-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó), ãðóïïó,

ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RB4-RB5, è

ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -ÑÍ2-ÑÎ-RB4-R Â5 (ãäå RÂ4 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè

ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRB6-;
RB5 è R B6, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8
öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ
ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-
÷ëåííûé ãåòåðîöèêë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10
àðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó)). Òàêæå
îïèñûâàåòñ  èíãèáèòîð, ôàðìàöåâòè÷åñêà 
êîìïîçèöè , ñïîñîá ëå÷åíè  è ïðèìåíåíèå íà èõ
îñíîâå. Òåõíè÷åñêèé ðåçóëüòàò - îïèñàíû íîâûå
ñîåäèíåíè , îáëàäàþùèå ïîëåçíûìè
áèîëîãè÷åñêèìè ñâîéñòâàìè. 6 í. è 27 ç.ï. ô-ëû, 4
òàáë.
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(57) Abstract: 
FIELD: organic chemistry, medicine,

biochemistry, pharmacy.
SUBSTANCE: invention relates to novel

condensed derivatives of imidazole that are
inhibitors of dipeptidyl peptidase IV. Invention
describes compound represented by the following
formula (I): or its salt or hydrate wherein T1 represents

monocyclic 5-6-membered heterocyclic group
comprising one or two nitrogen atoms in ring that
can comprise one or more amino-groups as

Ñòðàíèöà: 3

EN

R
U

2
2
9
7
4
1
8

C
9

9
C

8
1

4
7

9
2

2
U

R

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/en?ty=29&docid=2297418


substitutes; X represents (C2-C6)-alkenyl group that
can comprise one or more substitutes, (C2-C6)-
alkynyl group, phenyl group that can comprise one
or some substitutes chosen from alkyl group or

halogen atom or phenyl-(C1-C6)-alkyl group; each Z1

and Z2 represents independently nitrogen atom or

group of the formula -CR2=; each R1 and R2

represents independently group of the

formula -A0-A1-A2 wherein A0 represents a single
bond or (C1-C6)-alkylene group that can comprise
1-3 substitutes chosen from group B consisting of

given below substitutes; A1 represents a single
bond, oxygen atom, sulfur atom, sulfinyl group,
sulfonyl group, carbonyl group, group represented
by formula -O-CO-, group represented by

formula -CO-O-, group represented by
formula -NRA-, group represented by formula -CO-

NRA-, group represented by formula -NRA-CO-, group

represented by formula -SO2-NRA-, or group

represented by formula -NRA-SO2-; each A2 and RA

represents independently hydrogen atom, halogen
atom, cyano-group, (C1-C6)-alkyl group, (C3-C8)-
cycloalkyl group, (C2-C6)-alkenyl group, (C2-C6)-
alkynyl group, (C6-C10)-aryl group, 5-10-membered
heteroaryl group, 4-8-membered heterocyclic
group, 5-10-membered heteroaryl-(C1-C6)-alkyl
group, (C6-C10)-aryl-(C1-C6)-alkyl group or (C2-C7)-

alkylcarbonyl group wherein each A2 and RA can
comprise independently 1-3 substitutes chosen

from the given below group of substitutes D: when Z2

represents group of the formula -CR2= then R1 and R2

can form in common 5-7-membered ring with

exception cases when: [1] R1 represents hydrogen

atom; Z1 represents nitrogen atom, and Z2

represents group -CH=; and [2] Z1 represents

nitrogen atom and Z2 represents
group -C(OH)=; <group of substitutes B>. Group of
substitutes B represents group comprising:
hydroxyl group, mercapto-group, cyano-group,
nitro-group, halogen atom, trifluoromethyl group,
(C1-C6)-alkyl group that can comprise one or some
substitutes, (C3-C8)-cycloalkyl group, (C2-C6)-
alkenyl group, (C2-C6)-alkynyl group, (C6-C10)-aryl
group, 5-10-membered heteroaryl group, 4-8-
membered heterocyclic group, (C1-C)-alkoxy-group,
(C1-C6)-alkylthio-group, group represented by

formula -SO2-NRB1-RB2, group represented by

formula -NRB1-CO-RB2, group represented by

formula -NRB1-RB2 (wherein each RB1 and RB2

represents independently hydrogen atom or (C1-C6)-

alkyl group), group represented by formula -CO-RB3

(wherein RB3 represents 4-8-membered heterocyclic

group), group represented by formula -CO-RB4-RB5,

and group represented by formula -CH2-CO-RB4-RB5

wherein RB4 represents a single bond, oxygen atom

or group represented by formula -NRB6- wherein

each RB5 and RB6 represents independently
hydrogen atom, (C1-C6)-alkyl group, (C3-C8)-
cycloalkyl group, (C2-C6)-alkenyl group, (C2-C6)-
alkynyl group, (C6-C10)-aryl group, 5-10-membered
heteroaryl group, 4-8-membered heterocycle-(C1-C6)-
alkyl group, (C6-C10)-aryl-(C1-C6)-alkyl group or 5-
10-membered heteroaryl-(C1-C6)-alkyl group. Also,
invention describes inhibitor, pharmaceutical
composition, method of treatment and using based
on thereof. Invention describes novel compounds
possessing useful biological properties.

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

33 cl, 3 tbl, 352 ex
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RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íîâûì êîíäåíñèðîâàííûì èìèäàçîëüíûì
ïðîèçâîäíûì,  âë þùèìñ  öåííûìè èíãèáèòîðàìè äèïåïòèäèëïåïòèäèçû-IV (DPPIV), è ê èõ
ïðèìåíåíèþ.

Îïèñàíèå óðîâí  òåõíèêè
Äèïåïòèäèëïåïòèäèçà IV (DPPIV) ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñåðèíîâóþ ïðîòåàçó, êîòîðà 

ñïåöèôè÷åñêè ãèäðîëèçóåò äèïåïòèä - Õ-Pro (X = ïðîèçâîëüíà  àìèíîêèñëîòà) íà
ñâîáîäíîì N-êîíöå ïîëèïåïòèäíîé öåïè.

Ãîðìîíû, ñòèìóëèðóþùèå ãëþêîçàçàâèñèìóþ ñåêðåöèþ èíñóëèíà, èçâåñòíûå êàê
èíêðåòèíû (GLP-1: ãëþêàãîíïîäîáíûé ïåïòèä-1 è GIP: ãëþêîçàçàâèñèìûé èíñóëèíîòðîïíûé
ïîëèïåïòèä), âûäåë þùèåñ  â ïèùåâàðèòåëüíîì òðàêòå ïîñëå ïðèåìà ïèùè, áûñòðî
ãèäðîëèçóþòñ  è èíàêòèâèðóþòñ  ïîä äåéñòâèåì DPPIV. Ïðè ïîäàâëåíèè ãèäðîëèçà ïîä
äåéñòâèåì DPPIV âîçäåéñòâèå èíêðåòèíà (GLP-1 èëè GIP) óñèëèâàåòñ , ÷òî â ñâîþ î÷åðåäü
ïîâûøàåò ãëþêîçàñòèìóëèðóåìóþ ñåêðåöèþ èíñóëèíà èç β-êëåòîê ïîäæåëóäî÷íîé æåëåçû.
Áûëî ïîêàçàíî, ÷òî ýòî ïðèâîäèò ê óëó÷øåíèþ ãèïåðãëèêåìèè â ïåðîðàëüíîì òåñòå íà
òîëåðàíòíîñòü ê ãëþêîçå (ñì. Diabetologia 1999 Nov, 42(11), 1324-31). Êðîìå ýòîãî
èçâåñòíî, ÷òî GLP-1 ó÷àñòâóåò â ïðîöåññàõ, ñïîñîáñòâóþùèõ óìåíüøåíèþ àïïåòèòà è
ïîäàâë þùèõ æåëàíèå ê ïðèåìó ïèùè. Òàêæå ñîîáùàåòñ  î òîì, ÷òî GLP-1 âëè åò íà
çàùèòíûå ôóíêöèè β-êëåòîê ïîäæåëóäî÷íîé æåëåçû, óñèëèâà  èõ äèôôåðåíöèðîâêó è
ïðîëèôåðàöèþ. Òàêèì îáðàçîì, èíãèáèòîð DPPVI ìîæåò ñëóæèòü ïîëåçíûì
òåðàïåâòè÷åñêèì è ïðîôèëàêòè÷åñêèì àãåíòîì â ëå÷åíèè òàêèõ çàáîëåâàíèé, ñâ çàííûõ ñ
äåéñòâèåì GLP-1 è/èëè GIP, êàê îæèðåíèå è ñàõàðíûé äèàáåò.

Êðîìå ýòîãî, èìååòñ  ìíîãî ñîîáùåíèé, ïîäòâåðæäàþùèõ âçàèìîñâ çü ìåæäó
äèïåïòèäèëïåïòèäàçîé IV è ðàçëè÷íûìè çàáîëåâàíè ìè, îïèñàííûìè äàëåå. Òàêèì
îáðàçîì, èíãèáèòîð DPPIV ìîæåò ñëóæèòü òåðàïåâòè÷åñêèì ñðåäñòâîì ïðè çàáîëåâàíè õ,
òàêèõ êàê

(1) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  ÑÏÈÄ (ñì. Science 1993,
262, 2045-2050),

(2) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  îñòåîïîðîçà (ñì.
Clinical Chemistry 1988, 34, 2499-2501),

(3) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  æåëóäî÷íî-êèøå÷íûõ
íàðóøåíèé (ñì. Endocrinology 2000, 141, 4013-4020),

(4) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà,
îæèðåíè  è ãèïåðëèïèäåìèè (ñì. Diabetes 1998, 47, 1663-1670, è Life Sci 2000, 66(2),
91-103),

(5) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  àíãèîãåíåçà (ñì. Agents
and Action 1991, 32, 125-127),

(6) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  áåñïëîäè  (ñì.
International Publication WO 00/56296),

(7) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  âîñïàëèòåëüíûõ
ñîñòî íèé, àóòîèììóííûõ çàáîëåâàíèé è õðîíè÷åñêèõ ðåâìàòîèäíûõ àðòðèòîâ (ñì. The
Journal of Immunology 2001, 166, 2041-2048) è

(8) ïðîôèëàêòè÷åñêèå è òåðàïåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  ðàêà (ñì. Br. J. Cancer
1999, ìàðò, 79 (7-8), 1042-8, è J. Androl 2000 ìàðò-àïðåëü, 21(2), 220-6).

Íåêîòîðûå DPPIV èíãèáèòîðû îïèñàíû â ïóáëèêàöèè ïàòåíòà ÑØÀ No. 2002/0161001;
ìåæäóíàðîäíîé ïóáëèêàöèè WO 03/004496 è â ïóáëèêàöèè ïàòåíòà ÑØÀ No. 2002/0198205.
Îäíàêî íåò äàííûõ îá èíãèáèòîðå DPPIV ñ ãèïîêñàíòèíîâîé èëè èìèäàçîïèðèäàçèíîíîâîé
ñòðóêòóðîé.

Êàê ñëåäóåò èç èçëîæåííîãî âûøå, áûëè ïðåäïðèí òû ìíîãî÷èñëåííûå ïîïûòêè ïîèñêà
ñîåäèíåíèé, îáëàäàþùèõ DPPIV-èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòüþ, êîòîðûå ìîãëè áû
èñïîëüçîâàòüñ  â êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâ. Îäíàêî äî íàñòî ùåãî âðåìåíè íå
îáíàðóæåíî ñîåäèíåíèå, ñî÷åòàþùåå âûñîêóþ DPPIV-èíãèáèðóþùóþ àêòèâíîñòü ñ âûñîêîé
êëèíè÷åñêîé ýôôåêòèâíîñòüþ. Öåëü íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ñîñòîèò â ðàçðàáîòêå
ñîåäèíåíèé ñ DPPIV-èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòüþ, êîòîðûå ìîãëè áû èñïîëüçîâàòüñ  â
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êà÷åñòâå ïðîôèëàêòè÷åñêèõ, òåðàïåâòè÷åñêèõ è óñïîêàèâàþùèõ ñðåäñòâ ïðè ëå÷åíèè
ñàõàðíîãî äèàáåòà è ðîäñòâåííûõ çàáîëåâàíèé.

Ñóùíîñòü èçîáðåòåíè 
Àâòîðû íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðîâåëè øèðîêèå èññëåäîâàíè  â óêàçàííîé âûøå

îáëàñòè. Ðåçóëüòàòîì ýòèõ èññëåäîâàíèé ñòàë ñèíòåç íîâûõ êîíäåíñèðîâàííûõ
ïðîèçâîäíûõ èìèäàçîëà, âêëþ÷à  ïðîèçâîäíûå ãèïîêñàíòèíà è èìèäàçîïèðèäàçèíîíà. Ïðè
îñóùåñòâëåíèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  àâòîðû òàêæå îáíàðóæèëè, ÷òî ïîëó÷åííûå
ñîåäèíåíè  îáëàäàþò îòëè÷íîé DPPIV-èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòüþ. Íàñòî ùåå
èçîáðåòåíèå îõâàòûâàåò

[1] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, åãî ñîëü èëè ãèäðàò

ãäå Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè áèöèêëè÷åñêóþ 4-12-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè äâà àòîìà àçîòà â êîëüöå, è êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

Z1 è Z2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì àçîòà èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=;

R1 è R2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -À0-À1-À2 (ãäå À0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü èëè Ñ1-6 àëêèëåíîâóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç ãðóïïû Â, âêëþ÷àþùåé
çàìåñòèòåëè óêàçàííûå äàëåå;

À1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû, ñóëüôèíèëüíóþ
ãðóïïó, ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -Î-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-Î-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-NRA-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRA-, èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA-SO2-;

À2 è RA, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, àòîì ãàëîãåíà,
öèàíîãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó,
Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó Ñ6-10

àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ2-7 àëêèëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó;
ïðè ýòîì À2 è RA êàæäûé, íåçàâèñèìî, ìîãóò ñîäåðæàòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç

ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Â, óêàçàííîé äàëåå:
êîãäà Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=, R1 è R2 ìîãóò

âìåñòå ïðåäñòàâë òü ñîáîé 5-7-÷ëåííîå êîëüöî,
çà èñêëþ÷åíèåì ñëó÷àåâ, êîãäà [1] R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà; Z1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà è Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÍ=; [2] Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì àçîòà è Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Ñ(ÎÍ)=.
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<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

ìåðêàïòîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ3-8

öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ
ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, Ñ1-6

àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëòèîãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRB1-RB2,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRB1-CO-RB2, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRB1-RB2 (ãäå RB1 è RB2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RB3 (ãäå RB3

ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CO-RB4-RB5, è ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÍ2-ÑÎ-RB4-RB5 (ãäå RB4

ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRB6-; RB5 è RB6, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó)), è

[2] ñîåäèíåíèå ïî [1], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå T1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ñëåäóþùåé ôîðìóëîé:

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâåí 0 èëè 1), êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

àçåòèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;
ïèððîëèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;
ïèïåðèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè
àçåïàí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;
[3] ñîåäèíåíèå ïî [1], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå T1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó,

ïðåäñòàâëåííóþ ñëåäóþùåé ôîðìóëîé:

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâåí 0 èëè 1);
àçåòèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó;
ïèððîëèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó;
ïèïåðèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó, èëè
àçåïàí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó;
[4] ñîåäèíåíèå ïî [1], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå T1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðàçèí-1-

èëüíóþ ãðóïïó èëè 3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó;
[5] ñîåäèíåíèå ïî [1], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå T1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðàçèí-1-

èëüíóþ ãðóïïó;
[6] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[5], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå Õ ïðåäñòàâë åò

ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Õ1-Õ2 (ãäå Õ1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ

Ñòðàíèöà: 7

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

ñâ çü èëè ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé; Õ2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, èëè ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé);

[7] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[5], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå Õ ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Õ11-Õ12 (ãäå Õ11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ
ñâ çü èëè ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó; Õ12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêèíèëüíóþ ãðóïïó èëè ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé);

[8] ñîåäèíåíèå ïî [6] èëè [7], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå ôåíèëüíà  ãðóïïà,
êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü â ïîëîæåíèè 2 çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé
èç ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû, àòîìà ôòîðà, àòîìà õëîðà, ìåòèëüíîé ãðóïïû, ýòèëüíîé ãðóïïû,
òðèôòîðìåòèëüíîé ãðóïïû, âèíèëüíîé ãðóïïû, ìåòîêñèãðóïïû, ýòîêñèãðóïïû, àöåòèëüíîé
ãðóïïû, öèàíîãðóïïû, ôîðìèëüíîé ãðóïïû è Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû;

[9] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[5], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå Õ ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 3-ìåòèë-2-áóòåí-1-èëüíóþ ãðóïïó, 2-áóòèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëüíóþ ãðóïïó èëè
2-õëîðôåíèëüíóþ ãðóïïó;

[10] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[5], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå Õ ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 2-áóòèí-1-èëüíóþ ãðóïïó;

[11] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[10], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå ëþáà  èç ãðóïï Z1

èëè Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà;
[12] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[10], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå
Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà è
Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=
(ãäå R2 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå â ïóíêòå [1]);
[13] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[10], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå
Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà è
Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=
(ãäå R2 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå â [1]);
[14] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[13], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò

ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À10-À11-À12

(ãäå À10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3
çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ;

À11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè êàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó;

À12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-
3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé
äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, èëè
Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç
óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ:

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

íèòðîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRÑ1-RC2

(ãäå êàæäûé èç RÑ1 è RC2, íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RC3-RC4, è ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÍ2-ÑÎ-RC3-RC4 (ãäå RC3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ
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ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC5-; RC4 è RC5, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó);

[15] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[13], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò,
ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü

1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, îïèñàííîé äàëåå, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, îïèñàííîé äàëåå, èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, îïèñàííîé äàëåå:

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

íèòðîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRÑ1 -RC2 (ãäå
êàæäûé èç RÑ1 è RC2, íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RC3-RC4, è ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -ÑÍ2-ÑÎ-RC3-RC4 (ãäå RC3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà
èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC5-; RC4 è RC5, êàæäûé íåçàâèñèìî,
ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó));

[16] ñîåäèíåíèå ïî [14] èëè [15], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå ãðóïïà çàìåñòèòåëåé
Ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ öèàíîãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ2-7

àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó è àòîì ãàëîãåíà;
[17] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[13], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò

ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó, öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó, ôòîðöèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó,
ôåíåòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòîêñèýòèëüíóþ ãðóïïó, èëè 4-ìåòîêñèêàðáîíèëïèðèäèí-2-èëüíóþ
ãðóïïó;

[18] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[13], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó èëè 2-öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó;

[19] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[18], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò,
ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -À21-À22

(ãäå À21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû,
ñóëüôèíèëüíóþ ãðóïïó, ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Î-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-Î-, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA2-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-NRA2-, èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé NRA2-ÑÎ-;

À22 è RA2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-

10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó,

ïðè ýòîì À22 è RA2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ìîãóò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D, îïèñàííîé äàëåå.

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRD1-RD2

(ãäå RD1 è RD2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RD3 (ãäå RD3 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó), è ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -ÑÎ-RD4-RD5 (ãäå RD4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRD6-; RD5 è RD6, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó));
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[20] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[18], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò,
ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, êàðáîêñèãðóïïó, Ñ2-7

àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À23-À24

(ãäå À23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA3-;

À24 è RA3, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû
çàìåñòèòåëåé D1, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü,
âûáðàííîé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ2-6

àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé
èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, èëè 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó,
êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé
D1.

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ êàðáîêñèãðóïïó, Ñ2-7

àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ïèððîëèäèí-1-èëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó è Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó);
[21] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[18], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò,
ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó èëè

ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À25-À26

(ãäå À25 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA4-;

À26 è RÀ4, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, èìåþùóþ çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, îïèñàííîé
äàëåå, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, èìåþùóþ çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, îïèñàííîé äàëåå, èëè ôåíèëüíóþ ãðóïïó, èìåþùóþ çàìåñòèòåëü,
âûáðàííûé èç ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, îïèñàííîé äàëåå:

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ êàðáîêñèãðóïïó, Ñ2-7

àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ïèððîëèäèí-1-èëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó è Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó);
[22] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[18], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò,
ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, ìåòîêñèãðóïïó,

êàðáàìîèëôåíèëîêñèãðóïïó, èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé
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(ãäå À27 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè -NH-; À28 è À29, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó);

[23] ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[18], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå R2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó èëè 2-êàðáàìîèëôåíèëîêñèãðóïïó;

[24] ñîåäèíåíèå ïî [1], èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I),
óêàçàííîé âûøå, ïðåäñòàâë åò ñîáîé ëþáîå ñîåäèíåíèå, âûáðàííîå èç ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé

7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îí,
3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí,
2-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-

4-îí,
2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-èëîêñè]

áåíçàìèä,
7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-

êàðáîíèòðèë è
2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-5-

èëìåòèë]áåíçîíèòðèë;
[25] ôàðìàöåâòè÷åñêîå ñðåäñòâî, ñîäåðæàùåå ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[24];
[26] èíãèáèòîð äèïåïòèäèëïåïòèäàçû IV, ñîäåðæàùèé ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[24];
[27] ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[24] è

âñïîìîãàòåëüíîå âåùåñòâî, èñïîëüçóåìîå ïðè ïîëó÷åíèè ïðåïàðàòà;
[28] ïðîôèëàêòè÷åñêîå èëè òåðàïåâòè÷åñêîå ñðåäñòâî äë  ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà,

ñîäåðæàùåå ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[24];
[29] ïðîôèëàêòè÷åñêîå èëè òåðàïåâòè÷åñêîå ñðåäñòâî, ñîäåðæàùåå ñîåäèíåíèå ïî

ëþáîìó èç [1]-[24] äë  ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà, îæèðåíè , ãèïåðëèïèäåìèè, ÑÏÈÄ,
îñòåîïîðîçà, æåëóäî÷íî-êèøå÷íûõ íàðóøåíèé, àíãèîãåíåçà, áåñïëîäè , âîñïàëèòåëüíûõ
çàáîëåâàíèé, àëëåðãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé èëè ðàêà;

[30] èììóíîìîäóë òîð, ìîäóë òîð ãîðìîíîâ èëè àíòèðåâìàòè÷åñêîå ëåêàðñòâåííîå
ñðåäñòâî, ñîäåðæàùèå ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç [1]-[24];

[31] ñïîñîá ïðîôèëàêòèêè èëè ëå÷åíè  çàáîëåâàíè , ïðè êîòîðîì ýôôåêòèâíûì
 âë åòñ  èíãèáèðîâàíèå äèïåïòèäèëïåïòèäàçû IV, âêëþ÷àþùèé ââåäåíèå ïàöèåíòó
ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç [1]-[24], èëè åãî ñîëè, èëè ãèäðàòà â ôàðìàöåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå;

[32] ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç [1]-[24], èëè åãî ñîëè, èëè ãèäðàòà ïðè
ïîëó÷åíèè ôàðìàöåâòè÷åñêîãî ñðåäñòâà;

[33] ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç [1]-[24], èëè åãî ñîëè, èëè ãèäðàòà ïðè
ïîëó÷åíèè òåðàïåâòè÷åñêîãî èëè ïðîôèëàêòè÷åñêîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  çàáîëåâàíè ,
ïðè êîòîðîì ýôôåêòèâíûì  âë åòñ  èíãèáèðîâàíèå äèïåïòèäèëïåïòèäàçû IV;

[34] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò:
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ãäå Ò0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó Ò1, îïèñàííóþ âûøå â [1], ïèðèäèëüíóþ ãðóïïó,
êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, ïèðèäèíèåâóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ñëåäóþùåé íèæå
ôîðìóëîé:

ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, ïðåäñòàâëåííóþ
ñëåäóþùåé ôîðìóëîé:

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâíû 0 èëè 1), èëè ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí
èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, ïðåäñòàâëåííóþ ñëåäóþùåé ôîðìóëîé:

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâíû 0 èëè 1);
Õ0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè

íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

R1, Z1 è Z2 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â [1];
[35] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò:
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ãäå R1, R2, T1, Z1 è Z2 èìåþò çíà÷åíè  óêàçàííûå âûøå â [1];
[36] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò:

ãäå R1, R2, T1 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â [1];
[37] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé íèæå ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò:

ãäå R1 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â [1];
Rp5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëîêñèãðóïïó, òðèòèëüíóþ ãðóïïó èëè

ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2NH2, è
Ò10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà èëè àòîì âîäîðîäà;
[38] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò:

ãäå R1 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â [1], è
Ò11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ñëåäóþùåé

ôîðìóëîé:

(ãäå Ò13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëîêñèêàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó èëè ôîðìèëüíóþ ãðóïïó);

[39] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò
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ãäå R1 è Õ èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â [1] ñîîòâåòñòâåííî, è
Ò12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà;
[40] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò,

ãäå Õ èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â [1], èñêëþ÷à  çíà÷åíèå, êîãäà Õ ïðåäñòàâë åò
ñîáîé áåíçèëüíóþ ãðóïïó;

Ò21 è Ò22, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà è
Ò11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ñëåäóþùåé

ôîðìóëîé:

(ãäå Ò13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëîêñèêàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó èëè ôîðìèëüíóþ ãðóïïó);

[41] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò

ãäå Õ è R1 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â [1] ñîîòâåòñòâåííî;
Ò22 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà è
Ò13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëîêñèêàðáîíèëüíóþ

ãðóïïó èëè ôîðìèëüíóþ ãðóïïó;
[42] ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü, èëè ãèäðàò

ãäå êîëüöî Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè áèöèêëè÷åñêóþ 6-12-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ äâà àòîìà àçîòà â êîëüöå, êîòîðîå ìîæåò èìåòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
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çàìåñòèòåëåé, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

Õ ìîæåò îáðàçîâûâàòü ñâ çü ñ àòîìîì, âõîä ùèì â ñîñòàâ êîëüöà Ò1;
Z1 è Z2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì àçîòà èëè ãðóïïó,

ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=;
R1 è R2, íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, 4-8-÷ëåííóþ

ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À0-À1-À2

(ãäå À0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü èëè Ñ1-6 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Â, îïèñàííîé äàëåå; À1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû, ñóëüôèíèëüíóþ ãðóïïó,
ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Î-ÑÎ-,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-Î-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA-,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-NRA-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA-ÑÎ,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRA- èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA-SO2-;

À2 è RÀ, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10

àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó èëè 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ
ãðóïïó, ïðè ýòîì À2 è RÀ, êàæäûé íåçàâèñèìî, ìîãóò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Â, îïèñàííîé äàëåå:

èñêëþ÷à  ñëó÷àè, êîãäà (i) îáà R1 è R2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîìû âîäîðîäà è (ii) R2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó.
<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

öèàíîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RB-RB2 (ãäå RB ïðåäñòàâë åò
ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé-NRB3-;
RB2 è RB3, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10

àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó,
5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, 1-ïèððîëèäèíèëüíóþ ãðóïïó, 1-
ìîðôîëèíèëüíóþ ãðóïïó, 1-ïèïåðàçèíèëüíóþ ãðóïïó èëè 1-ïèïåðèäèëüíóþ ãðóïïó)).

Ïðåäïî÷òèòåëüíûé ñïîñîá îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå ïîäðîáíî ïðîèëëþñòðèðîâàíî äàëåå.
Äë  óäîáñòâà îïèñàíè  ñòðóêòóðíà  ôîðìóëà ñîåäèíåíè  çäåñü èíîãäà èçîáðàæàåò

îïðåäåëåííûé èçîìåð. Îäíàêî ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò âêëþ÷àòü
âñå âîçìîæíûå èçîìåðû, òàêèå êàê ñòðóêòóðíî âîçìîæíûå ãåîìåòðè÷åñêèå èçîìåðû,
îïòè÷åñêèå èçîìåðû, îáðàçîâàííûå áëàãîäàð  íàëè÷èþ àñèììåòðè÷åñêèõ àòîìîâ óãëåðîäà,
ñòåðåîèçîìåðû, òàóòîìåðû è ñìåñè èçîìåðîâ, è îíè íå îãðàíè÷èâàþòñ  ôîðìóëàìè,
èñïîëüçóåìûìè äë  óäîáñòâà â îïèñàíèè, è ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé ëþáîé èç äâóõ
èçîìåðîâ èëè ñìåñè îáîèõ èçîìåðîâ. Òàêèì îáðàçîì, ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé ëþáûå îïòè÷åñêè àêòèâíûå ñîåäèíåíè , ìîëåêóëû
èëè ðàöåìàòû êîòîðûõ ñîäåðæàò àñèììåòðè÷åñêèé àòîì óãëåðîäà, è îíè íå îãðàíè÷èâàþòñ 
êàêîé-ëèáî èç òàêèõ ôîðì, à âêëþ÷àþò îáå. Êðîìå ýòîãî, ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ìîãóò ïðî âë òü êðèñòàëëè÷åñêèé ïîëèìîðôèçì, íî è â ýòîì ñëó÷àå îíè íå
îãðàíè÷èâàþòñ  êîíêðåòíûì ïîëèìîðôîì, è ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé ëþáóþ èç òàêèõ
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êðèñòàëëè÷åñêèõ ôîðì èëè ñóùåñòâîâàòü â âèäå ñìåñè äâóõ èëè áîëåå êðèñòàëëè÷åñêèõ
ôîðì. Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå âêëþ÷àþò êàê áåçâîäíûå, òàê è
ãèäðàòíûå ôîðìû. Âåùåñòâà, îáðàçóþùèåñ  â ðåçóëüòàòå ìåòàáîëèçìà in vivo ñîåäèíåíèé
ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, òàêæå âõîä ò â îáúåì ôîðìóëû èçîáðåòåíè .

Äàëåå ïîäðîáíî îïèñàíû òåðìèíû è îáîçíà÷åíè , èñïîëüçóåìûå â íàñòî ùåì
èçîáðåòåíèè.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ1-6 àëêèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê ëèíåéíîé èëè
ðàçâåòâëåííîé àëêèëüíîé ãðóïïå, ñîäåðæàùåé 1-6 àòîìîâ óãëåðîäà, êîòîðà   âë åòñ 
ìîíîâàëåíòíîé ãðóïïîé, ïîëó÷åííîé ïðè óäàëåíèè ëþáîãî àòîìà âîäîðîäà èç ìîëåêóëû
àëèôàòè÷åñêîãî óãëåâîäîðîäà, ñîäåðæàùåãî 1-6 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, è, â ÷àñòíîñòè,
âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, ìåòèëüíóþ ãðóïïó, ýòèëüíóþ ãðóïïó, 1-ïðîïèëüíóþ ãðóïïó, 2-
ïðîïèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòèë-1-ïðîïèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòèë-2-ïðîïèëüíóþ ãðóïïó, 1-
áóòèëüíóþ ãðóïïó, 2-áóòèëüíóþ ãðóïïó, 1-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 3-
ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòèë-1-áóòèëüíóþ ãðóïïó, 3-ìåòèë-1-áóòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòèë-2-
áóòèëüíóþ ãðóïïó, 3-ìåòèë-2-áóòèëüíóþ ãðóïïó, 2,2-äèìåòèë-1-ïðîïèëüíóþ ãðóïïó, 1-
ãåêñèëüíóþ ãðóïïó, 2-ãåêñèëüíóþ ãðóïïó, 3-ãåêñèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòèë-1-ïåíòèëüíóþ
ãðóïïó, 3-ìåòèë-1-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 4-ìåòèë-1-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòèë-2-
ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 3-ìåòèë-2-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 4-ìåòèë-2-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòèë-
3-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 3-ìåòèë-3-ïåíòèëüíóþ ãðóïïó, 2,3-äèìåòèë-1-áóòèëüíóþ ãðóïïó, 3,3-
äèìåòèë-1-áóòèëüíóþ ãðóïïó, 2,2-äèìåòèë-1-áóòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ýòèë-1-áóòèëüíóþ
ãðóïïó, 3,3-äèìåòèë-2-áóòèëüíóþ ãðóïïó è 2,3-äèìåòèë-2-áóòèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ2-6 àëêåíèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê ëèíåéíîé
èëè ðàçâåòâëåííîé àëêåíèëüíîé ãðóïïå, ñîäåðæàùåé 2-6 àòîìîâ óãëåðîäà, è, â ÷àñòíîñòè,
âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, âèíèëüíóþ ãðóïïó, àëëèëüíóþ ãðóïïó, 1-ïðîïåíèëüíóþ ãðóïïó, 2-
ïðîïåíèëüíóþ ãðóïïó, 1-áóòåíèëüíóþ ãðóïïó, 2-áóòåíèëüíóþ ãðóïïó, 3-áóòåíèëüíóþ
ãðóïïó, ïåíòåíèëüíóþ ãðóïïó è ãåêñåíèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ2-6 àëêèíèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê ëèíåéíîé
èëè ðàçâåòâëåííîé àëêèíèëüíîé ãðóïïå, ñîäåðæàùåé 2-6 àòîìîâ óãëåðîäà, è, â ÷àñòíîñòè,
âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, ýòèíèëüíóþ ãðóïïó, 1-ïðîïèíèëüíóþ ãðóïïó, 2-ïðîïèíèëüíóþ ãðóïïó,
áóòèíèëüíóþ ãðóïïó, ïåíòèíèëüíóþ ãðóïïó, ãåêñèíèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ3-6 öèêëîàëêèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
öèêëè÷åñêîé àëèôàòè÷åñêîé óãëåâîäîðîäíîé ãðóïïå, ñîäåðæàùåé 3-8 óãëåðîäíûõ àòîìîâ,
è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, öèêëîïðîïèëüíóþ ãðóïïó, öèêëîáóòèëüíóþ ãðóïïó,
öèêëîïåíòèëüíóþ ãðóïïó, öèêëîãåêñèëüíóþ ãðóïïó, öèêëîãåïòèëüíóþ ãðóïïó è
öèêëîîêòèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ1-6 àëêèëåíîâà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê äèâàëåíòíîé
ãðóïïå, ïîëó÷åííîé ïðè óäàëåíèè åùå îäíîãî ïðîèçâîëüíîãî âîäîðîäíîãî àòîìà èç «Ñ1-6

àëêèëüíîé ãðóïïû», èìåþùåé óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò,
íàïðèìåð, ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó, 1,2-ýòèëåíîâóþ ãðóïïó, 1,1-ýòèëåíîâóþ ãðóïïó, 1,3-
ïðîïèëåíîâóþ ãðóïïó, òåòðàìåòèëåíîâóþ ãðóïïó, ïåíòàìåòèëåíîâóþ ãðóïïó è
ãåêñàìåòèëåíîâóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ3-8 öèêëîàëêèëåíîâà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
äèâàëåíòíîé ãðóïïå, ïîëó÷åííîé ïðè óäàëåíèè åùå îäíîãî ïðîèçâîëüíîãî âîäîðîäíîãî
àòîìà èç «Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíîé ãðóïïû», èìåþùåé óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïà» îòíîñèòñ  ê îêñèãðóïïå,
ñâ çàííîé ñ «Ñ1-6 àëêèëüíîé ãðóïïîé», óêàçàííîé âûøå, è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò,
íàïðèìåð, ìåòîêñèãðóïïó, ýòîêñèãðóïïó, 1-ïðîïèëîêñèãðóïïó, 2-ïðîïèëîêñèãðóïïó, 2-
ìåòèë-1-ïðîïèëîêñèãðóïïó, 2-ìåòèë-2-ïðîïèëîêñèãðóïïó, 1-áóòèëîêñèãðóïïó, 2-
áóòèëîêñèãðóïïó, 1-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 2-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 3-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 2-ìåòèë-
1-áóòèëîêñèãðóïïó, 3-ìåòèë-1-áóòèëîêñèãðóïïó, 2-ìåòèë-2-áóòèëîêñèãðóïïó, 3-ìåòèë-2-
áóòèëîêñèãðóïïó, 2,2-äèìåòèë-1-ïðîïèëîêñèãðóïïó, 1-ãåêñèëîêñèãðóïïó, 2-
ãåêñèëîêñèãðóïïó, 3-ãåêñèëîêñèãðóïïó, 2-ìåòèë-1-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 3-ìåòèë-1-
ïåíòèëîêñèãðóïïó, 4-ìåòèë-1-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 2-ìåòèë-2-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 3-ìåòèë-2-
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ïåíòèëîêñèãðóïïó, 4-ìåòèë-2-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 2-ìåòèë-3-ïåíòèëîêñèãðóïïó, 3-ìåòèë-3-
ïåíòèëîêñèãðóïïó, 2,3-äèìåòèë-1-áóòèëîêñèãðóïïó, 3,3-äèìåòèë-1-áóòèëîêñèãðóïïó, 2,2-
äèìåòèë-1-áóòèëîêñèãðóïïó, 2-ýòèë-1-áóòèëîêñèãðóïïó, 3,3-äèìåòèë-2-áóòèëîêñèãðóïïó è
2,3-äèìåòèë-2-áóòèëîêñèãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ1-6 àëêèëòèîãðóïïà» îòíîñèòñ  ê òèîãðóïïå,
ñâ çàííîé ñ «Ñ1-6 àëêèëüíîé ãðóïïîé», óêàçàííîé âûøå, è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò
ìåòèëòèîãðóïïó, ýòèëòèîãðóïïó, 1-ïðîïèëòèîãðóïïó, 2-ïðîïèëòèîãðóïïó, áóòèëòèîãðóïïó è
ïåíòèëòèîãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
êàðáîíèëüíîé ãðóïïå, ñâ çàííîé ñ «Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïîé», óêàçàííîé âûøå, è, â
÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, ìåòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ýòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó,
1-ïðîïèëîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó è 2-ïðîïèëîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ2-7 àëêèëêàðáîíèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
êàðáîíèëüíîé ãðóïïå, ñâ çàííîé ñ «Ñ1-6 àëêèëüíîé ãðóïïîé», óêàçàííîé âûøå, è, â
÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, ìåòèëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ýòèëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, 1-
ïðîïèëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó è 2-ïðîïèëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «àòîì ãàëîãåíà» îòíîñèòñ  ê àòîìó ôòîðà, àòîìó
õëîðà, àòîìó áðîìà è àòîìó éîäà.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ6-10 àðèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê àðîìàòè÷åñêîé
öèêëè÷åñêîé óãëåâîäîðîäíîé ãðóïïå, ñîäåðæàùåé 6-10 àòîìîâ óãëåðîäà, è, â ÷àñòíîñòè,
âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, ôåíèëüíóþ ãðóïïó, 1-íàôòèëüíóþ ãðóïïó è 2-íàôòèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ãåòåðîàòîì» îòíîñèòñ  ê àòîìó ñåðû, àòîìó
êèñëîðîäà è àòîìó àçîòà.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî» îòíîñèòñ  ê
àðîìàòè÷åñêîìó 5-10-÷ëåííîìó êîëüöó, ñîäåðæàùåìó îäèí èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ, è,
â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, ïèðèäèíîâîå êîëüöî, òèîôåíîâîå êîëüöî, ôóðàíîâîå
êîëüöî, ïèððîëüíîå êîëüöî, îêñàçîëüíîå êîëüöî, èçîêñàçîëüíîå êîëüöî, òèàçîëüíîå
êîëüöî, òèàäèàçîëüíîå êîëüöî, èçîòèàçîëüíîå êîëüöî, èìèäàçîëüíîå êîëüöî, òðèàçîëüíîå
êîëüöî, ïèðàçîëüíîå êîëüöî, ôóðàçàíîâîå êîëüöî, òèàäèàçîëüíîå êîëüöî, îêñàäèàçîëüíîå
êîëüöî, ïèðèäàçèíîâîå êîëüöî, ïèðèìèäèíîâîå êîëüöî, ïèðàçèíîâîå êîëüöî, òðèàçèíîâîå
êîëüöî, èíäîëüíîå êîëüöî, èçîèíäîëüíîå êîëüöî, èíäàçîëüíîå êîëüöî, õðîìåíîâîå êîëüöî,
õèíîëèíîâîå êîëüöî, èçîõèíîëèíîâîå êîëüöî, öèííîëèíîâîå êîëüöî, õèíàçîëèíîâîå
êîëüöî, õèíîêñàëèíîâîå êîëüöî, íàôòèðèäèíîâîå êîëüöî, ôòàëàçèíîâîå êîëüöî, ïóðèíîâîå
êîëüöî, ïòåðèäèíîâîå êîëüöî, òèåíîôóðàíîâîå êîëüöî, èìèäàçîòèàçîëüíîå êîëüöî,
áåíçîôóðàíîâîå êîëüöî, áåíçîòèîôåíîâîå êîëüöî, áåíçîêñàçîëüíîå êîëüöî,
áåíçîòèàçîëüíîå êîëüöî, áåíçîòèàäèàçîëüíîå êîëüöî, áåíçèìèäàçîëüíîå êîëüöî,
èìèäàçîïèðèäèíîâîå êîëüöî, ïèððîëîïèðèäèíîâîå êîëüöî, ïèððîëîïèðèìèäèíîâîå êîëüöî
è ïèðèäîïèðèìèäèíîâîå êîëüöî. Ïðåäïî÷òèòåëüíî «5-10-÷ëåííîå ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî»
âêëþ÷àåò ïèðèäèíîâîå êîëüöî, òèîôåíîâîå êîëüöî, ôóðàíîâîå êîëüöî, ïèððîëüíîå êîëüöî,
èìèäàçîëüíîå êîëüöî, 1,2,4-òðèàçîëüíîå êîëüöî, òèàçîëüíîå êîëüöî, òèàäèàçîëüíîå
êîëüöî, ïèðàçîëüíîå êîëüöî, ôóðàçàíîâîå êîëüöî, òèàäèàçîëüíîå êîëüöî, ïèðèäàçèíîâîå
êîëüöî, ïèðèìèäèíîâîå êîëüöî, ïèðàçèíîâîå êîëüöî, èçîõèíîëèíîâîå êîëüöî,
áåíçîêñàçîëüíîå êîëüöî, áåíçîòèàçîëüíîå êîëüöî è áåíçèìèäàçîëüíîå êîëüöî. Íàèáîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíûì ïðèìåðîì  âë åòñ  ïèðèäèíîâîå êîëüöî.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «5-10-÷ëåííà  ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
ìîíîâàëåíòíîé èëè äèâàëåíòíîé ãðóïïå, îáðàçóþùåéñ  â ðåçóëüòàòå óäàëåíè  îäíîãî èëè
äâóõ ëþáûõ âîäîðîäíûõ àòîìîâ èç «5-10-÷ëåííîãî ãåòåðîàðèëüíîãî êîëüöà», óêàçàííîãî
âûøå.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «4-8-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî» îòíîñèòñ 
ê íåàðîìàòè÷åñêîìó êîëüöó, â êîòîðîì

(i) ÷èñëî àòîìîâ, ñîñòàâë þùèõ êîëüöî, ðàâíî 4-8;
(ii) àòîìû, ñîñòàâë þùèå êîëüöî, âêëþ÷àþò 1-2 ãåòåðîàòîìà;
(iii) êîëüöî ìîæåò ñîäåðæàòü 1-2 äâîéíûå ñâ çè;
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(iv) êîëüöî ìîæåò ñîäåðæàòü 1-3 êàðáîíèëüíûå ãðóïïû è
(v) êîëüöî  âë åòñ  ìîíîöèêëè÷åñêèì.
Â ÷àñòíîñòè, 4-8-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî âêëþ÷àåò àçåòèäèíîâîå êîëüöî,

ïèððîëèäèíîâîå êîëüöî, ïèïåðèäèíîâîå êîëüöî, àçåïàíîâîå êîëüöî, àçîêàíîâîå êîëüöî,
òåòðàãèäðîôóðàíîâîå êîëüöî, òåòðàãèäðîïèðàíîâîå êîëüöî, ìîðôîëèíîâîå êîëüöî,
òèîìîðôîëèíîâîå êîëüöî, ïèïåðàçèíîâîå êîëüöî, òèàçîëèäèíîâîå êîëüöî, äèîêñàíîâîå
êîëüöî, èìèäàçîëèíîâîå êîëüöî, òèàçîëèíîâîå êîëüöî è êîëüöî, ïðåäñòàâëåííîå îäíîé èç
ñëåäóþùèõ ôîðìóë:

(ãäå s ïðåäñòàâë åò ñîáîé öåëîå ÷èñëî îò 1 äî 3; Ò3õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëåíîâóþ
ãðóïïó, àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NT4x-, ãäå Ò4õ

ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó. Ïðåäïî÷òèòåëüíî «4-8-
÷ëåííûå ãåòåðîöèêëè÷åñêèå êîëüöà» âêëþ÷àþò ïèððîëèäèíîâîå êîëüöî, ïèïåðèäèíîâîå
êîëüöî, àçåïàíîâîå êîëüöî, ìîðôîëèíîâîå êîëüöî, òèîìîðôîëèíîâîå êîëüöî,
ïèïåðàçèíîâîå êîëüöî, äèãèäðîôóðàí-2-îíîâîå êîëüöî è òèàçîëèäèíîâîå êîëüöî.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «4-8-÷ëåííà  ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà» îòíîñèòñ 
ê ìîíîâàëåíòíîé èëè äèâàëåíòíîé ãðóïïå, îáðàçóþùåéñ  â ðåçóëüòàòå óäàëåíè  îäíîãî
èëè äâóõ âîäîðîäíûõ àòîìîâ èç «4-8-÷ëåííîãî ãåòåðîöèêëà», èìåþùåãî óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíî «4-8-÷ëåííûå ãåòåðîöèêëè÷åñêèå ãðóïïû» âêëþ÷àþò
ïèïåðèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, ïèððîëèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó è ìîðôîëèí-4-èëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
ãðóïïå, ïîëó÷åííîé çàìåùåíèåì ïðîèçâîëüíîãî àòîìà âîäîðîäà â îäíîé èç óêàçàííûõ
âûøå «Ñ1-6 àëêèëüíûõ ãðóïï» «Ñ6-10 àðèëüíîé ãðóïïû», èìåþùåé óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè , è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, áåíçèëüíóþ ãðóïïó, ôåíåòèëüíóþ ãðóïïó è
3-ôåíèë-1-ïðîïèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíà  ãðóïïà»
îòíîñèòñ  ê ãðóïïå, ïîëó÷åííîé çàìåùåíèåì «5-10-÷ëåííîé ãåòåðîàðèëüíîé ãðóïïîé»,
èìåþùåé óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ïðîèçâîëüíîãî àòîìà âîäîðîäà «Ñ1-6 àëêèëüíûõ
ãðóïï», è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, 2-ïèðèäèëìåòèëüíóþ è 2-òèåíèëìåòèëüíóþ
ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «4-8-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë Ñ1-6 àëêèëüíà  ãðóïïà»
îòíîñèòñ  ê ãðóïïå, ïîëó÷åííîé çàìåíîé ïðîèçâîëüíîãî âîäîðîäíîãî àòîìà â «Ñ1-6

àëêèëüíîé ãðóïïå» íà «4-8 ÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó», èìåþùóþ óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè .

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ìîíîöèêëè÷åñêà  èëè áèöèêëè÷åñêà  4-12-÷ëåííà 
ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà, ñîäåðæàùà  îäèí èëè äâà àòîìà àçîòà â êîëüöå, êîòîðîå ìîæåò
èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» îòíîñèòñ  ê íåàðîìàòè÷åñêîé öèêëè÷åñêîé
ãðóïïå, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé. Â òàêèõ íåàðîìàòè÷åñêèõ
öèêëè÷åñêèõ ãðóïïàõ

(i) ÷èñëî àòîìîâ, ñîñòàâë þùèõ êîëüöî öèêëè÷åñêîé ãðóïïû, ðàâíî 4-12;
(ii) àòîìû, ñîñòàâë þùèå êîëüöî öèêëè÷åñêîé ãðóïïû, âêëþ÷àþò îäèí èëè äâà àòîìà

àçîòà è
(iii) ãðóïïà èìååò ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè áèöèêëè÷åñêóþ ñòðóêòóðó.
Êîíêðåòíûå ïðèìåðû òàêèõ ãðóïï îòâå÷àþò ñëåäóþùèì ôîðìóëàì:
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(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâíû 0 èëè 1; R31 - R44 , êàæäûé íåçàâèñèìî,
ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç òåõ, íà êîòîðûå
ññûëàåòñ  âûðàæåíèå «êîòîðûå ìîãóò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé»
(çàìåñòèòåëè óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû S); ëþáûå äâà ðàäèêàëà èç R31-R44 ìîãóò ñîâìåñòíî
îáðàçîâûâàòü Ñ1-6 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó).

Èñïîëüçóåìîå â òåêñòå âûðàæåíèå «êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé» îçíà÷àåò, ÷òî ðàññìàòðèâàåìà  ãðóïïà ìîæåò ñîäåðæàòü â ñïîñîáíîì ê
çàìåùåíèþ ïîëîæåíèè îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé â ëþáûõ êîìáèíàöè õ.
Ïðèìåðàìè òàêèõ çàìåñòèòåëåé ìîãóò ñëóæèòü çàìåñòèòåëè, âûáðàííûå èç óêàçàííîé äàëåå
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé S.

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé S>
Ýòà ãðóïïà âêëþ÷àåò:
(1) àòîì ãàëîãåíà,
(2) ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,
(3) ìåðêàïòîãðóïïó,
(4) íèòðîãðóïïó,
(5) öèàíîãðóïïó,
(6) ôîðìèëüíóþ ãðóïïó,
(7) êàðáîêñèëüíóþ ãðóïïó,
(8) òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó,
(9) òðèôòîðìåòîêñèãðóïïó,
(10) àìèíîãðóïïó,
(11) îêñîãðóïïó,
(12) èìèíîãðóïïó, è
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Ò1õ-Ò2õ (ãäå Ò1õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ

ñâ çü, Ñ1-6 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó, àòîì êèñëîðîäà, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -S-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -S(Î)-, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -S(Î)2-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Î-ÑÎ-, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-Î-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRT-, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-NRT-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé NRT-ÑÎ-,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRT-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRT-SO2-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NH-ÑÎ-NRT- èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NH-CS-NRT-;

T2x ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, ôåíèëüíóþ ãðóïïó, 1-
íàôòèëüíóþ ãðóïïó, 2-íàôòèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó èëè 4-8-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó;

RT ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó,

ïðè óñëîâèè, ÷òî T2x è RT, êàæäûé íåçàâèñèìî, ìîãóò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ
èç óêàçàííûõ äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ò).

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ò>
Ýòà ãðóïïà âêëþ÷àåò ãèäðîêñèë, öèàíî, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèë, Ñ3-8 öèêëîàëêèë, Ñ2-6

àëêåíèë, Ñ2-6 àëêèíèë, ôåíèë, 1-íàôòèë, 2-íàôòèë, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë, 4-8-÷ëåííîå
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ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, Ñ1-6 àëêîêñè, Ñ1-6 àëêèëòèî, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó è
ò.ä.

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé S>
Ïðåäïî÷òèòåëüíî âêëþ÷àåò
(1) àòîì ãàëîãåíà,
(2) ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,
(3) öèàíîãðóïïó,
(4) êàðáîêñèëüíóþ ãðóïïó,
(5) òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó,
(6) òðèôòîðìåòîêñèãðóïïó,
(7) àìèíîãðóïïó,
(8) Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó,
(9) Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó,
(10) Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó,
(11) Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó,
(12) ôåíèëüíóþ ãðóïïó è
(13) Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó.
Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , òåðìèí «ãðóïïà, ïðåäñòàâëåííà  ôîðìóëîé

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé 0 èëè 1), êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé», îòíîñèòñ  ê ãðóïïå, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé

(ãäå R31-R44 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè ãðóïïó, âûáðàííóþ èç
çàìåñòèòåëåé, îòíîñ ùèõñ  ê ôðàçå «êîòîðûé ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé», óêàçàííîé âûøå (ãðóïïà çàìåñòèòåëåé S îïðåäåëåíà âûøå); n è m, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0 èëè 1). Ïðåäïî÷òèòåëüíî, êîãäà m=n=0. Áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî, êîãäà òåðìèí îòíîñèòñ  ê ãðóïïå, ïðåäñòàâëåííîé îäíîé èç ôîðìóë

(ãäå R31, R32, R33, R34 è R35 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè ãðóïïó,
âûáðàííóþ èç ãðóïï çàìåñòèòåëåé, îòíîñ ùèõñ  ê ôðàçå «êîòîðûé ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» (ãðóïïà çàìåñòèòåëåé S îïðåäåëåíà âûøå), ïðè óñëîâèè, ÷òî ïî
ìåíüøåé ìåðå òðè èç R31, R32, R33, R34 è R35 ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîìû âîäîðîäà. Åùå
áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî, êîãäà òåðìèí îòíîñèòñ  ê ãðóïïå, ïðåäñòàâëåííîé îäíîé èç
ôîðìóë
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Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî, êîãäà òåðìèí îòíîñèòñ  ê ãðóïïå, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , òåðìèí «ãðóïïà, ïðåäñòàâëåííà  ôîðìóëîé

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâíû 0 èëè 1)» îòíîñèòñ  ê ãðóïïå, ïðåäñòàâëåííîé
îäíîé èç ôîðìóë

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , òåðìèí «ïèïåðèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí
èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» îòíîñèòñ  ê «ïèïåðèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò
èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé â ñïîñîáíûõ ê çàìåùåíèþ ïîçèöè õ, âûáðàííûõ èç
ãðóïïû, íà êîòîðóþ ññûëàþòñ  ôðàçîé «êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé (óêàçàííà  âûøå ãðóïïà çàìåñòèòåëåé S). Ïðåäïî÷òèòåëüíûé òåðìèí
«ïèïåðèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé»
îòíîñèòñ  ê ãðóïïå ñëåäóþùåé ôîðìóëû:

(ãäå R31, R32, R33, R34 è R35, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè
ãðóïïó, âûáðàííóþ èç çàìåñòèòåëåé, íà êîòîðûå ññûëàþòñ  â ôðàçå «êîòîðà  ìîæåò èìåòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» (óêàçàííà  âûøå ãðóïïà çàìåñòèòåëåé S), ïðè óñëîâèè,
÷òî ïî ìåíüøåé ìåðå òðè ðàäèêàëà èç R31, R32, R33, R34 è R35 ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîìû
âîäîðîäà. Ïðåäïî÷òèòåëüíî, êîãäà ðàññìàòðèâàåìûé òåðìèí îòíîñèòñ  ê ãðóïïå,
îòâå÷àþùåé îäíîé èç ñëåäóþùèõ ôîðìóë:
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Åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî, êîãäà ðàññìàòðèâàåìûé òåðìèí îòíîñèòñ  ê ãðóïïå,
îòâå÷àþùåé îäíîé èç ñëåäóþùèõ ôîðìóë:

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «àçåòèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» îòíîñèòñ  ê «àçåòèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé â ñïîñîáíûõ ê çàìåùåíèþ ïîçèöè õ,
âûáðàííûõ èç ãðóïïû, íà êîòîðóþ ññûëàþòñ  âûðàæåíèåì «êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí
èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé (óêàçàííûå âûøå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé S).

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ïèððîëèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» îòíîñèòñ  ê «ïèððîëèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé â ñïîñîáíûõ ê çàìåùåíèþ ïîçèöè õ,
âûáðàííûõ èç ãðóïïû, íà êîòîðóþ ññûëàþòñ  âûðàæåíèåì «êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí
èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé».

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ïèïåðèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» îòíîñèòñ  ê «ïèïåðèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé â ñïîñîáíûõ ê çàìåùåíèþ ïîçèöè õ,
âûáðàííûõ èç ãðóïïû, íà êîòîðóþ ññûëàþòñ  âûðàæåíèåì «êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí
èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé».

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «àçåïàí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí
èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» îòíîñèòñ  ê «àçåïàí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò èìåòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé â ñïîñîáíûõ ê çàìåùåíèþ ïîçèöè õ, âûáðàííûõ èç
ãðóïïû, íà êîòîðóþ ññûëàþòñ  âûðàæåíèåì «êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî
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çàìåñòèòåëåé».
Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ïèïåðèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò

ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó» îòíîñèòñ  ê «ïèïåðèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó â ñïîñîáíîé ê çàìåùåíèþ ïîçèöèè. Êîíêðåòíîå çíà÷åíèå
âûðàæåíè  «ïèïåðèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó» îòíîñèòñ 
ê ãðóïïå, ïðåäñòàâëåííîé îäíîé èç ñëåäóþùèõ ôîðìóë:

ïðåäïî÷òèòåëüíî ê ãðóïïå, ïðåäñòàâëåííîé îäíîé èç ôîðìóë

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «àçåòèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó» îòíîñèòñ  ê «àçåòèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó â ñïîñîáíîé ê çàìåùåíèþ ïîçèöèè.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ïèððîëèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó» îòíîñèòñ  ê «ïèððîëèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó â ñïîñîáíîé ê çàìåùåíèþ ïîçèöèè.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ïèïåðèäèí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó» îòíîñèòñ  ê «ïèïåðèäèí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó â ñïîñîáíîé ê çàìåùåíèþ ïîçèöèè.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «àçåïàí-1-èëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü
àìèíîãðóïïó» îòíîñèòñ  ê «àçåïàí-1-èëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü
àìèíîãðóïïó â ñïîñîáíîé ê çàìåùåíèþ ïîçèöèè.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «Ñ1-6 àëêèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí
èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» â óêàçàííûõ âûøå çàìåñòèòåë õ ãðóïïû Â îòíîñèòñ  ê «Ñ1-6

àëêèëüíîé ãðóïïå», êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé â ñïîñîáíûõ ê
çàìåùåíèþ ïîçèöè õ, âûáðàííûõ èç òåõ, íà êîòîðûé ññûëàþòñ  âûðàæåíèåì «êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé». Ïðåäïî÷òèòåëüíûé òåðìèí «Ñ1-6

àëêèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé» îòíîñèòñ  ê Ñ1-6

àëêèëüíîé ãðóïïå, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè äâà çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç ãðóïïû,
ñîñòî ùåé èç öèàíîãðóïïû, êàðáîêñèëüíîé ãðóïïû, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû,
ãðóïïû, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé -NR3TCOR4T, ãðóïïû, ïðåäñòàâëåííîé
ôîðìóëîé -CONR3TR4T (ãäå R3T è R4T, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó) è Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïû.

Â ñîåäèíåíèè, ïðåäñòàâëåííîì ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëîé (I), R1 è R2, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À0-À1-À2 (ãäå À0, À1
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è À2 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ), â òîì ñëó÷àå, êîãäà êàæäûé èç À0 è À1

ïðåäñòàâë þò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, "-À0-À1-" ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü.
Èñïîëüçóåìîå ïðèìåíèòåëüíî ê ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëå (I) âûðàæåíèå «êîãäà Z2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=, R1 è R2 ìîãóò ñîâìåñòíî
îáðàçîâûâàòü 5-7-÷ëåííîå êîëüöî» îçíà÷àåò, ÷òî ñîåäèíåíè , îòâå÷àþùèå óêàçàííîé âûøå
ôîðìóëå (I), âêëþ÷àþò ñîåäèíåíè  (II), ïðåäñòàâëåííûå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé:

(ãäå Z1, X è T1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ; ÀÒ1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì
êèñëîðîäà, àòîì ñåðû, ñóëüôèíèëüíóþ ãðóïïó, ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó, ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè
àòîì àçîòà, êîòîðûé ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé; ÀÒ2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Ñ2-6 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé). Â
ïðåäñòàâëåííîé âûøå ôîðìóëå (II) ÀÒ1 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì
êèñëîðîäà, à ÀÒ2 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-4 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «öèàíîáåíçèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê áåíçèëüíîé
ãðóïïå, ñîäåðæàùåé îäíó öèàíîãðóïïó, è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, 2-
öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó, 3-öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó è 4-öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ôòîðöèàíîáåíçèëüíà  ãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
áåíçèëüíîé ãðóïïå, çàìåùåííîé àòîìîì ôòîðà è öèàíîãðóïïîé, è, â ÷àñòíîñòè, âêëþ÷àåò,
íàïðèìåð, 2-öèàíî-4-ôòîðáåíçèëüíóþ ãðóïïó è 2-öèàíî-6-ôòîðáåíçèëüíóþ ãðóïïó.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «êàðáàìîèëôåíîêñèãðóïïà» îòíîñèòñ  ê
ôåíîêñèãðóïïå, ñîäåðæàùèé çàìåñòèòåëü ôîðìóëû -CONH2, ïðèìåðîì êîòîðîé ìîãóò
ñëóæèòü 2-êàðáàìîèëôåíîêñèãðóïïà, 3-êàðáàìîèëôåíîêñèãðóïïà è 4-
êàðáàìîèëôåíîêñèãðóïïà.

Êàê çäåñü èñïîëüçóåòñ , âûðàæåíèå «ñîëè» íå íîñèò îãðàíè÷èòåëüíîãî õàðàêòåðà, åñëè
òàêèå ñîëè  âë þòñ  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèìåíèìûìè âåùåñòâàìè è ïðîèçâîäíûìè ëþáîãî
ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ. Ïðèìåðàìè ðàññìàòðèâàåìûõ ñîëåé ìîãóò
ñëóæèòü ñîëè íåîðãàíè÷åñêèõ êèñëîò, ñîëè îðãàíè÷åñêèõ êèñëîò, ñîëè íåîðãàíè÷åñêèõ
îñíîâàíèé, ñîëè îðãàíè÷åñêèõ îñíîâàíèé è ñîëè êèñëûõ èëè îñíîâíûõ àìèíîêèñëîò.

Ïðèìåðàìè ïðåäïî÷òèòåëüíûõ íåîðãàíè÷åñêèõ ñîëåé ìîãóò ñëóæèòü ãèäðîõëîðèä,
ãèäðîáðîìèä, ñóëüôàò, íèòðàò è ôîñôàò. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå îðãàíè÷åñêèå ñîëè âêëþ÷àþò
àöåòàò, ñóêöèíàò, ôóìàðàò, ìàëåàò, òàðòðàò, öèòðàò, ëàêòàò, ñòåàðàò, áåíçîàò,
ìåòàíñóëüôîíàò è ï-òîëóîëñóëüôîíàò.

Ïðèìåðû ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ñîëåé íåîðãàíè÷åñêèõ îñíîâàíèé âêëþ÷àþò ñîëè òàêèõ
ùåëî÷íûõ ìåòàëëîâ, êàê ñîëè íàòðè  è êàëè ; ñîëè ùåëî÷íîçåìåëüíûõ ìåòàëëîâ, òàêèå êàê
ñîëè êàëüöè  è ìàãíè ; ñîëè àëþìèíè  è ñîëè àììîíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ïðèìåðàìè
îðãàíè÷åñêèõ îñíîâíûõ ñîëåé ìîãóò ñëóæèòü ñîëè äèýòèëàìèíà, ñîëè äèýòàíîëàìèíà, ñîëè
ìåãëþìèíà è ñîëè N,N'-äèáåíçèëýòèëåíäèàìèíà.

Ïðèìåðàìè ïðåäïî÷òèòåëüíûõ êèñëûõ ñîëåé àìèíîêèñëîò ìîãóò ñëóæèòü àñïàðòàò è
ãëþòàìàò. Ïðèìåðû ïðåäïî÷òèòåëüíûõ îñíîâíûõ ñîëåé àìèíîêèñëîò âêëþ÷àþò ñîëè
àðãèíèíà, ñîëè ëèçèíà è ñîëè îðíèòèíà.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå ïðåäóñìàòðèâàåò ñîåäèíåíè , îòâå÷àþùèå ñëåäóþùåé
ôîðìóëå (I), åãî ñîëè èëè ãèäðàòû:
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ãäå Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè áèöèêëè÷åñêóþ 4-12-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè äâà êîëüöåâûõ àòîìà àçîòà, è ìîæåò
èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî
çàìåñòèòåëåé, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

Z1 è Z2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì àçîòà èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=;

R1 è R2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -À0-À1-À2

(ãäå À0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü èëè Ñ1-6 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Â;

À1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû, ñóëüôèíèëüíóþ
ãðóïïó, ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -Î-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-Î-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ- NRA-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRA-, èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA-SO2-;

À2 è RÀ, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, àòîì ãàëîãåíà,
öèàíîãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó,
Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10

àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ2-7 àëêèëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ïðè óñëîâèè, ÷òî À2 è RA,
êàæäûé íåçàâèñèìî, èìååò 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû
çàìåñòèòåëåé Â).

Â òîì ñëó÷àå, êîãäà Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2=, R1

è R2 ìîãóò ñîâìåñòíî îáðàçîâûâàòü 5-7-÷ëåííîå êîëüöî.
Ïðè ýòîì èñêëþ÷àþòñ  ñëó÷àè, êîãäà [1] R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà; Z1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà, à Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÍ=; [2] Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì àçîòà, à Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó -Ñ(ÎÍ)=.

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â âêëþ÷àåò ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó, ìåðêàïòîãðóïïó, öèàíîãðóïïó,

íèòðîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRB1-RB2, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRB1-ÑÎ-RB2, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRB1-RB2

(ãäå RB1 è RB2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RB3 (â êîòîðîé RB3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-
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8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RB4-RB5, è
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÍ2-ÑÎ-RB4-RB5 (â êîòîðîé RB4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé NRB6-;
RB5 è RB6, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, C3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10

àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, èëè 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó).
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå ôîðìóëîé (I), âêëþ÷àþò, íàïðèìåð,

ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
(1) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ ëþáîé, íî íå îáà èç ðàäèêàëîâ Z1 è Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

àòîì àçîòà;
(2) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà; Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2= (ãäå R2 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå äë  R2);
(3) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà; Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CR2= (ãäå R2 èìååò çíà÷åíè  óêàçàííûå âûøå äë  R2);
(4) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Ò1  âë åòñ  ãðóïïîé, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè

íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé è ïðåäñòàâëåíà ôîðìóëîé

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâíû 0 èëè 1), àçåòèäèí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, ïèððîëèäèí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, ïèïåðèäèí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé èëè àçåïàí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé;

(5) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Ò1  âë åòñ  ãðóïïîé, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé

(ãäå n è m, êàæäûé íåçàâèñèìî, ðàâíû 0 èëè 1), àçåòèäèí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà 
ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó, ïèðîëèäèí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü
àìèíîãðóïïó, ïèïåðèäèí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó èëè
àçåïàí-1-èëüíîé ãðóïïîé, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó;

(6) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðàçèí-1-èëüíóþ ãðóïïó èëè 3-
àìèíîïèïåðèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó;

(7) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðàçèí-1-èëüíóþ ãðóïïó;
(8) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -Õ1-Õ2 (ãäå Õ1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü èëè ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó,
êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé; Õ2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé; Ñ2-6

àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé èëè
ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé);

(9) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -Õ11-Õ12 (ãäå Õ11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü èëè ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó;
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Õ12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó èëè ôåíèëüíóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé);

(10) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ ôåíèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè
íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, âõîä ùà  â ñîñòàâ Õ, ïðåäñòàâëåííîãî ãðóïïîé

ôîðìóëû -Õ11-Õ12, ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü â
ïîëîæåíèè 2 çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ãèäðîêñèëüíîé ãðóïïû,
àòîìà ôòîðà, àòîìà õëîðà, ìåòèëüíîé ãðóïïû, ýòèëüíîé ãðóïïû, ôòîðìåòèëüíîé ãðóïïû,
âèíèëüíîé ãðóïïû, ìåòîêñèãðóïïû, ýòîêñèãðóïïû, àöåòèëüíîé ãðóïïû, öèàíîãðóïïû,
ôîðìèëüíîé ãðóïïû è Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû;

(11) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé 3-ìåòèë-2-áóòåí-1-èëüíóþ ãðóïïó, 2-
áóòèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëüíóþ ãðóïïó èëè 2-õëîðôåíèëüíóþ ãðóïïó;

(12) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé 2-áóòèí-1-èëüíóþ ãðóïïó;
(13) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè ãðóïïó,

ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À10-À11-À12,
ãäå À10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü 1-3

çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ;
À11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè êàðáîíèëüíóþ

ãðóïïó;
À12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-

3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé
äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, èëè
Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç
óêàçàííîé óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ.

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

íèòðîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC1-RC2

(ãäå RC1 è RC2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RC3-RC4, è ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CH2-CO-RC3-RC4 (ãäå RC3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì
êèñëîðîäà, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC5-; RC4 è RC5, êàæäûé íåçàâèñèìî,
ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó);

(14) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû
çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-
3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ;

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

íèòðîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC1-RC2

(ãäå RC1 è RC2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RC3-RC4 è ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CH2-CO-RC3-RC4 (ãäå RC3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ
ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC5-; RC4 è RC5, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó);

(15) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ óêàçàííà  âûøå ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ äë  ãðóïïû,
ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé À10-À11-À12, ïðåäñòàâëåííîé ðàäèêàëîì R1, âêëþ÷àåò
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öèàíîãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó è àòîì ãàëîãåíà;
(16) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó, öèàíîáåíçèëüíóþ

ãðóïïó, ôòîðöèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó, ôåíåòèëüíóþ ãðóïïó, 2-ìåòîêñèýòèëüíóþ ãðóïïó èëè
4-ìåòîêñèêàðáîíèëïèðèäèí-2-èëüíóþ ãðóïïó;

(17) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ ãðóïïó èëè 2-
öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó;

(18) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À21-À22,

ãäå À21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû,
ñóëüôèíèëüíóþ ãðóïïó, ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Î-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-Î-, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA2-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-NRA2-, èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA2-ÑÎ-;

À22 è RA2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-

10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, ïðè óñëîâèè, ÷òî À22 è RA2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ìîãóò

ñîäåðæàòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûõ èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D;
<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRD1-RD2

(ãäå èç RD1 è RD2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-RD3 (ãäå RD3 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó), è ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CO-RD4-RD5 (ãäå RD4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRD6-; RD5 è RD6, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó);

(19) ñîåäèíåíèå, â êîòîðîì R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó,
êàðáîêñèãðóïïó, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -À23-À24 (ãäå À23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA3-; À24 è RA3, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç
óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò
èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü,
âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò
èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, èëè 5-10-
÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç
óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1.

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ñîñòî ùóþ èç êàðáîêñèãðóïïû, Ñ2-7

àëêîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû, Ñ1-6 àëêèëüíîé ãðóïïû, ãðóïïû, ïðåäñòàâëåííîé
ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ïèððîëèäèí-1-êàðáîíèëüíîé ãðóïïû, Ñ1-6 àëêèëüíîé
ãðóïïû è Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïû;

(20) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, Ñ1-6
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àëêîêñèãðóïïó èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À25-À26 (ãäå À25 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA4-; A26 è RA4, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, èìåþùóþ
çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ
ãðóïïó, èìåþùóþ çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1,
èëè ôåíèëüíóþ ãðóïïó, èìåþùóþ çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé äàëåå ãðóïïû
çàìåñòèòåëåé D;

<Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1>
Ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, ñîñòî ùóþ èç êàðáîêñèëüíîé

ãðóïïû, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû, Ñ1-6 àëêèëüíîé ãðóïïû, ãðóïïû, ïðåäñòàâëåííîé
ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ïèððîëèäèí-1-èëêàðáîíèëüíîé ãðóïïû, Ñ1-6

àëêèëüíîé ãðóïïû, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïû;
(21) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó,

ìåòîêñèãðóïïó, êàðáàìîèëôåíèëîêñèãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ îäíîé èç ñëåäóþùèõ
ôîðìóë:

(ãäå À27 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NH-;

A28 è À29, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó);

(22) ñîåäèíåíè , â êîòîðûõ R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó èëè
êàðáàìîèëôåíèëîêñèãðóïïó.

Èç óêàçàííûõ âûøå ñîåäèíåíèé ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ïî çíà÷åíè ì Z1 è Z2  âë þòñ 
ñîåäèíåíè  (1)-(3), èç êîòîðûõ (3)  âë åòñ  íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì;
ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ïî çíà÷åíè ì Ò1  âë þòñ  ñîåäèíåíè  (4)-(7), èç êîòîðûõ (7)
 âë åòñ  íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì; ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ïî çíà÷åíè ì Õ  âë þòñ 
ñîåäèíåíè  (8)-(12), èç êîòîðûõ (12)  âë åòñ  íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì;
ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ïî çíà÷åíè ì R1  âë þòñ  ñîåäèíåíè  (13)-(17), èç êîòîðûõ (17)
 âë åòñ  íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì; ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ïî çíà÷åíè ì R2  âë þòñ 
ñîåäèíåíè  (18)-(22), èç êîòîðûõ (22)  âë åòñ  íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè  ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëû (I) îòâå÷àþò ëþáûì
âîïëîùåíè ì 2-5, âûáðàííûì èç ãðóïï, âêëþ÷àþùèõ ñîåäèíåíè  (1)-(3), (4)-(7), (8)-
(12), (13)-(17) è (18)-(22).

Ïðèìåðàìè ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ñîåäèíåíèé ìîãóò ñëóæèòü âåùåñòâà ñî ñëåäóþùåé
ñïåöèàëüíîé êîìáèíàöèåé âîïëîùåíèé:

(i) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (1), (4), (8), (13) è (18)
ñîîòâåòñòâåííî;

(ii) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (11), (16) è (19)
ñîîòâåòñòâåííî;
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(iii) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (11), (16) è (20)
ñîîòâåòñòâåííî;

(iv) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (11), (16) è (21)
ñîîòâåòñòâåííî;

(v) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (11), (16) è (22)
ñîîòâåòñòâåííî;

(vi) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (12), (17) è (19)
ñîîòâåòñòâåííî;

(vii) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (12), (17) è (20)
ñîîòâåòñòâåííî;

(viii) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (12), (17) è (21)
ñîîòâåòñòâåííî;

(ix) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (2), (6), (12), (17) è (22)
ñîîòâåòñòâåííî;

(x) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (11), (16) è (19)
ñîîòâåòñòâåííî;

(xi) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (11), (16) è (20)
ñîîòâåòñòâåííî;

(xii) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (11), (16) è (21)
ñîîòâåòñòâåííî;

(xiii) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (11), (16) è (22)
ñîîòâåòñòâåííî;

(xiv) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (12), (17) è (19)
ñîîòâåòñòâåííî;

(xv) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (12), (17) è (20)
ñîîòâåòñòâåííî;

(xvi) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (12), (17) è (21)
ñîîòâåòñòâåííî;

(xvii) ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííûå âûøåóêàçàííîé ôîðìóëîé (I), â êîòîðîé Z1 è Z2, T1,
X, R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè  ïî ïðèâåäåííûì âûøå ïóíêòàì (3), (6), (12), (17) è (22)
ñîîòâåòñòâåííî.

Â ïðèâåäåííîì âûøå ïåðå÷íå äë  ñîåäèíåíèé (ii)-(ix) ïðåäïî÷òèòåëüíîñòü ñîåäèíåíèé
âîçðàñòàåò â ïîñëåäîâàòåëüíîñòè îò (ii) ê (ix) è äë  ñîåäèíåíèé (x)-(xvii) - îò (x) ê (xvii).

Â ñëåäóþùåé íèæå òàáëèöå ïðèâåäåíû êîíêðåòíûå ïðèìåðû ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), íå
îãðàíè÷èâàþùèå îáëàñòü èçîáðåòåíè .
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Ñîêðàùåíè , èñïîëüçóåìûå â òàáëèöå, èìåþò ñëåäóþùèå çíà÷åíè :
Ð1 - ïèïåðàçèí-1-èë; Ð2 - 3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë; 2Btyn - 2-áóòèí-1-èë; 3Ìå2Bten - 3-

ìåòèë-2-áóòåí-1-èë; Ìå - ìåòèë; Et - ýòèë; 2-CNBen - 2-öèàíîáåíçèë; 6F2CNBen - 6-ôòîð-
2-öèàíîáåíçèë; ôåíåòèë-2-ôåíèëýòèë; 2Ph20xEt - 2-ôåíèë-2-îêñîýòèë; -CR2=, -CR2=.
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Ñðåäè ïåðå÷èñëåííûõ âûøå ñîåäèíåíèé ñîåäèíåíè  ñ íîìåðàìè 1, 2, 4, 6, 7, 8, 10, 13,
16, 41, 42, 44, 50, 53, 81, 85, 86, 87, 111, 141 è 183  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè, à
ñîåäèíåíè  2, 4, 8, 10, 81, 87 è 111  âë þòñ  îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûìè.

<Òèïè÷íûå ìåòîäû ñèíòåçà>
Äàëåå îïèñàíû õàðàêòåðíûå ñïîñîáû ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâëåííûõ

ïðèâåäåííîé âûøå ôîðìóëîé (I).
Äàëåå ïðèâîäèòñ  îïðåäåëåíèå äë  êàæäîãî ñèìâîëà, èñïîëüçóåìîãî â ñïîñîáàõ

ïîëó÷åíè . R31-R42, n, m, R1, R2, X, A0, A1, A2, RA è Ò1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .
U1 è U3, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé óäàë åìóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê àòîì

õëîðà, àòîì áðîìà, àòîì éîäà, ìåòàíñóëüôîíèëîêñèãðóïïó èëè ï-
òîëóîëñóëüôîíèëîêñèãðóïïó.

Rp1, Rp2 è Rp3, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé NH-çàùèòíóþ ãðóïïó, íàïðèìåð
ïèâàëèëîêñèìåòèëüíóþ ãðóïïó è òðèìåòèëñèëèëýòîêñèìåòèëüíóþ ãðóïïó.
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Rp4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãèäðîêñè-çàùèòíóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëèëüíà  ãðóïïà è òðåò-áóòèëäèôåíèëñèëèëüíà  ãðóïïà.

Rp5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH-çàùèòíóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê N,N-äèìåòèëñóëüôàìîèë,
òðèòèë, áåíçèë è òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë.

U2 è U4, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì õëîðà, àòîì áðîìà, àòîì éîäà,
ìåòàíñóëüôîíèëîêñèãðóïïó, ï-òîëóîëñóëüôîíèëîêñèãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -Â(ÎÍ)2, 4,4,5,5-òåòðàìåòèë-1,3,2-äèîêñàáîðàí-2-èëüíóþ ãðóïïó èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -Sn(Rz)3 (ãäå Rz ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó).

Rx2  âë åòñ  ãðóïïîé, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé -Î-Àõ, ãðóïïîé, ïðåäñòàâëåííîé
ôîðìóëîé -S-A2, ãðóïïîé, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé -N(RA)A2 èëè 4-8-÷ëåííîé
ãåòåðîöèêëè÷åñêîé ãðóïïîé, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé
(íàïðèìåð, 1-ïèððîëèäèíèë, 1-ìîðôîëèíèë, 1-ïèïåðàçèíèë èëè 1-ïèïåðèäèë) è ò.ï.

Rx3  âë åòñ  ãðóïïîé, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé -À0-À1-À2-, òàêîé êàê öèàíîãðóïïà, Ñ1-6

àëêèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ3-8

öèêëîàëêèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6

àëêåíèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ2-6

àëêèíèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, è Ñ6-10

àðèëüíà  ãðóïïà, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé.
À2COOR ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êàæäà  èç êîòîðûõ
ñîäåðæèò ýôèðíóþ ãðóïïó.

À2COOÍ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êàæäà  èç êîòîðûõ
ñîäåðæèò êàðáîêñèëüíóþ ãðóïïó.

À2NO2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êàæäà  èç êîòîðûõ
ñîäåðæèò íèòðîãðóïïó.

À2NÍ2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êàæäà  èç êîòîðûõ
ñîäåðæèò àìèíîãðóïïó.

À2CN ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êàæäà  èç êîòîðûõ
ñîäåðæèò íèòðèëüíóþ ãðóïïó.

ÀCONH2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6

àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êàæäà  èç êîòîðûõ
ñîäåðæèò êàðáîêñàìèäíóþ ãðóïïó.

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé -MgCl, -MgBr, -Sn(Rz)3 (ãäå Rz èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ) è
ò.ï.

Òåðìèí «êîìíàòíà  òåìïåðàòóðà» îòíîñèòñ  ê òåìïåðàòóðå â èíòåðâàëå 20-30°Ñ.

Ò1à îïðåäåë åòñ  êàê ãðóïïà ôîðìóëû Ò1, èëè ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó ôîðìóëû
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ãðóïïó ôîðìóëû

(ãäå R31-R44 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , çà èñêëþ÷åíèåì ñëó÷à , êîãäà ëþáîé
èç R 31-R44 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NH-Rp3) èëè ãðóïïó ôîðìóëû

(ãäå R31-R40 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , çà èñêëþ÷åíèåì ñëó÷à , êîãäà ëþáîé
èç R 31-R40 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NH-Rp3).

Åñëè íå óêàçàíî îñîáî, òî â ïðèìåðàõ ðåàêöèé, ïðåäñòàâëåííûõ ñëåäóþùèìè ñõåìàìè,
èñïîëüçóåìûå êîëè÷åñòâà ðåàãåíòîâ, êàòàëèçàòîðîâ è ïð. (ýêâèâàëåíòû,  ìàñ.% è
ìàññîâûå ñîîòíîøåíè ) ïðèâåäåíû â ðàñ÷åòå íà îñíîâíîå âåùåñòâî äë  êàæäîé
ðåàêöèîííîé ñõåìû. Òåðìèí «îñíîâíîå âåùåñòâî» îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíèþ,
èçîáðàæåííîìó õèìè÷åñêîé ôîðìóëîé â ðåàêöèîííîé ñõåìå è èìåþùåìó ñòðóêòóðó
ñîåäèíåíèé ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  À
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[Ñòàäè  À1]
Íà ýòîé ñòàäèè -NH-çàùèòíûé ðåàãåíò ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (1à)

[CAS No. 56160-64-6] ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2à). Óñëîâè  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè
âûáèðàþò â çàâèñèìîñòè îò òèïà èñïîëüçóåìîãî -NH-çàùèòíîãî ðåàãåíòà. Ðåàêöè  ìîæåò
ïðîâîäèòüñ  â óñëîâè õ, êîòîðûå îáû÷íî èñïîëüçóþòñ  äë  ââåäåíè  çàùèòíîé ãðóïïû ñ
èñïîëüçîâàíèåì ñîîòâåòñòâóþùåãî ðåàãåíòà.

Òåðìèí «-NH-çàùèòíûé ðåàãåíò» îòíîñèòñ  ê ðåàãåíòó, êîòîðûé îáû÷íî èñïîëüçóåòñ 
äë  ââåäåíè  N-çàùèòíîé ãðóïïû. Ïðèìåðàìè òàêèõ -NH-çàùèòíûõ ðåàãåíòîâ ìîæåò
ñëóæèòü õëîðìåòèëïèâàëàò. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-2 ýêâèâàëåíòà çàùèòíîãî
ðåàãåíòà. Ïðèìåðàìè ðàñòâîðèòåëåé, êîòîðûå ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  â ðàññìàòðèâàåìîé
ðåàêöèè, ìîãóò ñëóæèòü àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-
äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è äèìåòîêñèýòàí. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä.

Ðåàêöè  ìîæåò ïðîâîäèòüñ  â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè . Ïðèìåðàìè îñíîâàíèé,
èñïîëüçóåìûõ â ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè, ìîãóò ñëóæèòü êàðáîíàò öåçè , êàðáîíàò ëèòè ,
êàðáîíàò íàòðè , êàðáîíàò êàëè  è ãèäðèä íàòðè . Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü ãèäðèä
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íàòðè . Â ýòîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíîå êîëè÷åñòâî îñíîâàíè  ñîñòàâë åò 1-5
ýêâèâàëåíòîâ. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ. Ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü êîìíàòíóþ òåìïåðàòóðó.

[Ñòàäè  À2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (2à) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (2à-2) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (3à).
Â êà÷åñòâå ñîåäèíåíè  (2à-2) ìîæåò èñïîëüçîâàòüñ  ëþáîå ñîåäèíåíèå,

ïðåäñòàâë þùåå ñîáîé ýëåêòðîôèëüíûé ðåàãåíò, íàïðèìåð àëêèëãàëîãåíèä. Êîíêðåòíûìè
ïðèìåðàìè ãàëîèäíûõ àëêèëîâ ìîãóò ñëóæèòü éîäìåòàí, éîäýòàí, éîäïðîïàí, è
áåíçèëáðîìèä; àëêåíèëãàëîãåíèäû, òàêèå êàê àëëèëáðîìèä è 1-áðîì-3-ìåòèë-2-áóòåí, à
òàêæå àëêèíèëãàëîãåíèäû, òàêèå êàê ïðîïàðãèëáðîìèä è 1-áðîì-2-áóòèí. Ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 1-2 ýêâèâàëåíòà ýëåêòðîôèëüíîãî ðåàãåíòà.

Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé äë  ýòîé ðåàêöèè ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  äèìåòèëñóëüôîêñèä,
N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è òîëóîë.

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå îñíîâàíè . Ïðèìåðàìè
èñïîëüçóåìûõ îñíîâàíèé ìîãóò ñëóæèòü ãèäðîêñèä ëèòè , ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä
êàëè , êàðáîíàò ëèòè , êàðáîíàò íàòðè , êàðáîíàò êàëè , êàðáîíàò öåçè , ãèäðèä ëèòè ,
ãèäðèä íàòðè , ãèäðèä êàëè , áóòèëëèòèé, ìåòèëëèòèé, ëèòèé áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä,
íàòðèé áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä è êàëèé áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä. Â ýòîì ñëó÷àå
ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü îäèí-äâà ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè .

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.
[Ñòàäè  À3]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå áåíçèëüíîé ãðóïïû èç ïîëîæåíè  7 ñîåäèíåíè 

(3à) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4à).
Ñîåäèíåíèå (4à) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî, íàïðèìåð, êàòàëèòè÷åñêèì âîññòàíîâëåíèåì

ñîåäèíåíè  (3à) â àòìîñôåðå âîäîðîäà â ïðèñóòñòâèè ìåòàëëè÷åñêîãî êàòàëèçàòîðà,
îäíàêî óñëîâè  ðåàêöèè íå îãðàíè÷èâàþòñ  óêàçàííûìè âûøå.

Êîíêðåòíûå ðàñòâîðèòåëè äë  ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò ìåòàíîë, ýòàíîë,
ïðîïàíîë, óêñóñíóþ êèñëîòó, äèìåòèëñóëüôîêñèä, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-
ìåòèëïèððîëèäîí, äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è òîëóîë. Ïðèìåðàìè ìåòàëëè÷åñêèõ
êàòàëèçàòîðîâ ìîãóò ñëóæèòü ïàëëàäèé íà óãëå, îêñèä ïëàòèíû è íèêåëü Ðåíå .
Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 0,5-50 ìàñ.% êàòàëèçàòîðà. Ïðåäïî÷òèòåëüíîå äàâëåíèå
âîäîðîäà ñîñòàâë åò 1-5 àòì. Ðåàêöè  ìîæåò ïðîâîäèòüñ  ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  À4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (4à) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (4à-2) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (5à).
Êîíêðåòíûìè ïðèìåðàìè ñîåäèíåíè  (4à-2)  âë þòñ  àëêèëãàëîãåíèäû, òàêèå êàê

éîäìåòàí, éîäýòàí, éîäïðîïàí, è áåíçèëáðîìèä; òàêèå àëêåíèëãàëîãåíèäû, êàê
àëëèëáðîìèä è 1-áðîì-3-ìåòèë-2-áóòåí, èëè òàêèå àëêèíèëãàëîãåíèäû, êàê
ïðîïàðãèëáðîìèä è 1-áðîì-2-áóòèí. Óêàçàííûå ãàëîãåíèäû ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü
â êîëè÷åñòâå 1-2 ýêâèâàëåíòîâ.

Ðàñòâîðèòåëè äë  ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò äèìåòèëñóëüôîêñèä, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è òîëóîë.

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå îñíîâàíè . Ïðèìåðàìè
îñíîâàíèé, èñïîëüçóåìûõ äë  ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè, ìîãóò ñëóæèòü ãèäðîêñèä ëèòè ,
ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè , êàðáîíàò ëèòè , êàðáîíàò íàòðè , êàðáîíàò êàëè ,
êàðáîíàò öåçè , ãèäðèä ëèòè , ãèäðèä íàòðè , ãèäðèä êàëè , áóòèëëèòèé, ìåòèëëèòèé,
ëèòèé áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä, íàòðèé áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä è êàëèé
áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä. Â ýòîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-4 ýêâèâàëåíòà
îñíîâàíè . Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

Ñîåäèíåíèå (5à) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  (4à) ñ
ñîåäèíåíèåì (4à-2) â ïðèñóòñòâèè ìåäíîãî êàòàëèçàòîðà è îñíîâàíè . Â ðàññìàòðèâàåìîì
ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 0,1-2 ýêâèâàëåíòà ìåäíîãî êàòàëèçàòîðà è 1-10
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ýêâèâàëåíòîâ îñíîâàíè .
Ñîåäèíåíèå (4à-2) ìîæåò ïðåäñòàâë òü ñîáîé àðèëáîðîíîâóþ êèñëîòó,

ãåòåðîàðèëáîðîíîâóþ êèñëîòó, â êîòîðûõ Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó,
êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, èëè 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, è U2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé -Â(ÎÍ)2. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü îäèí-òðè ýêâèâàëåíòà ñîåäèíåíè  (4à-2).

Ðåàêöè  ìîæåò ïðîâîäèòüñ  â ïðèñóòñòâèè òàêèõ ðàñòâîðèòåëåé, êàê äèõëîðìåòàí,
õëîðîôîðì, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí, òîëóîë, ïèðèäèí, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä è N-
ìåòèëïèððîëèäîí.

Îñíîâàíè  âêëþ÷àþò òðèýòèëàìèí, äèèçîïðîïèëýòèëàìèí, ïèðèäèí è N,N-
äèìåòèëàìèíîïèðèäèí. Ìåäíûå êàòàëèçàòîðû ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé àöåòàò ìåäè (II),
òðèôòîðàöåòàò ìåäè (II), õëîðèä ìåäè (II) è éîäèä ìåäè (II). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü
ïðè òåìïåðàòóðàõ 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  À5]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (5à) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ãàëîãåíèðóþùèì àãåíòîì

ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (6à).
Êîíêðåòíûå ïðèìåðû ãàëîãåíèðóþùèõ àãåíòîâ âêëþ÷àþò N-õëîðñóêöèíèìèä, N-

áðîìñóêöèíèìèä è N-éîäñóêöèíèìèä. Ãàëîãåíèðóþùèé àãåíò ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü â êîëè÷åñòâå 1-4 ýêâèâàëåíòà.

Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé äë  ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè ìîæíî èñïîëüçîâàòü
àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è
äèìåòîêñèýòàí. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  À6]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (6à) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (7à) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (8à). Â äàííîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-4
ýêâèâàëåíòà ñîåäèíåíè  (7à).

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òàêèõ ðàñòâîðèòåë õ, êàê òåòðàãèäðîôóðàí, àöåòîíèòðèë,
N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, ìåòàíîë, ýòàíîë, 1,4-äèîêñàí, òîëóîë è
êñèëîë, èëè â îòñóòñòâèå ðàñòâîðèòåë . Ðåàêöè  ìîæåò îñóùåñòâë òüñ  ïðè òåìïåðàòóðå 0-
200°Ñ â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå îñíîâàíè . Ïðèìåðàìè îñíîâàíèé ìîãóò ñëóæèòü
òðèýòèëàìèí, êàðáîíàò êàëè  è 1,8-äèàçàáèöèêëî[5,4,0]óíäåöåí. Â ðàññìàòðèâàåìîì
ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-4 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè .

[Ñòàäè  À7]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå NH-çàùèòíîé ãðóïïû èç ïîëîæåíè  3

ñîåäèíåíè  (8à) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (9à). Óñëîâè  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè âûáèðàþò â
ñîîòâåòñòâèè ñ òèïîì N-çàùèòíîé ãðóïïû, ïîäëåæàùåé óäàëåíèþ. Ðåàêöè  ñí òè 
çàùèòíîé ãðóïïû ìîæåò ïðîâîäèòüñ  â îáû÷íûõ óñëîâè õ.

Òàê, íàïðèìåð, â òîì ñëó÷àå, êîãäà Rp2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèâàëèëîêñèìåòèëüíóþ
ãðóïïó, ðåàêöèþ ïðîâîä ò â ìåòàíîëå èëè ñìåñè ìåòàíîëà ñ òåòðàãèäðîôóðàíîì,
èñïîëüçó  â êà÷åñòâå îñíîâàíè  ìåòèëàò íàòðè , ãèäðèä íàòðè  èëè 1,8-äèàçàáèöèêëî
[5,4,0]-7-óíäåöåí ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ. Â ýòîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü
0,1-2 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè .

Åñëè Rp2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðèìåòèëñèëèëýòîêñèìåòèëüíóþ ãðóïïó, ðåàêöèþ ìîæíî
ïðîâîäèòü â ñðåäå òàêîãî ðàñòâîðèòåë , êàê àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-
ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí èëè äèìåòîêñèýòàí, ñ èñïîëüçîâàíèåì
òàêîãî ðåàãåíòà, êàê ôòîðèä òåòðàáóòèëàììîíè  èëè ôòîðèä öåçè , ïðè òåìïåðàòóðå 0-

150°Ñ. Â ýòîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-5 ýêâèâàëåíòîâ ôòîðèäíîãî
ðåàãåíòà.

[Ñòàäè  À8]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (9à) ïîäâåðãàþò õëîðèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(10à).
Äë  óñëîâèé ïðîâåäåíè  ðåàêöèè íåò êîíêðåòíûõ îãðàíè÷åíèé, è ðåàêöè  ìîæåò
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ïðîâîäèòüñ  â îáû÷íûõ óñëîâè õ õëîðèðîâàíè . Òàê, íàïðèìåð, ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü
ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ â òàêîì ðàñòâîðèòåëå, êàê îêñèõëîðèä ôîñôîðà. Â
ðàññìàòðèâàåìîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 10-200-êðàòíûé èçáûòîê
õëîðèðóþùåãî àãåíòà.

Â òîì ñëó÷àå, êîãäà Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
óäàë åòñ  ïðè óêàçàííûõ âûøå óñëîâè õ, ïðåäóñìàòðèâàþùèõ èñïîëüçîâàíèå îêñèõëîðèäà
ôîñôîðà, òðåáóåòñ  ïîâòîðíîå ââåäåíèå çàùèòíîé ãðóïïû.

Íåò êîíêðåòíûõ îãðàíè÷åíèé îòíîñèòåëüíî óñëîâèé ïðîâåäåíè  ðåàêöèè ââåäåíè 
çàùèòíîé ãðóïïû. Â ñëó÷àå òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñ
èñïîëüçîâàíèåì òàêîãî -NH-çàùèòíîãî àãåíòà, êàê äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàò, â ñðåäå
òàêîãî ðàñòâîðèòåë , êàê àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-
äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí èëè äèìåòîêñèýòàí, â ïðèñóòñòâèè òàêîãî îñíîâàíè , êàê
ãèäðîêñèä ëèòè , ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè , êàðáîíàò ëèòè , êàðáîíàò íàòðè ,
êàðáîíàò êàëè , êàðáîíàò öåçè , áèêàðáîíàò êàëè , áèêàðáîíàò íàòðè  èëè òðèýòèëàìèí,
ïðè 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  À9]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (11à) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (11à-2) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (10à).
Ñîåäèíåíèå (11à-2) âêëþ÷àåò ïðîèçâîäíûå ñïèðòà èëè ïðîèçâîäíûå ôåíîëà,

ïðåäñòàâëåííûå îáùåé ôîðìóëîé À2-ÎÍ, ïðîèçâîäíûå àìèíà, ïðåäñòàâëåííûå îáùåé
ôîðìóëîé À2(RA)NH èëè èì ïîäîáíûå, è ïðîèçâîäíûå òèîëà, ïðåäñòàâëåííûå îáùåé
ôîðìóëîé A2-SH. Â ýòîì ñëó÷àå ñîåäèíåíèå (11à-2) ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü â
êîëè÷åñòâå 1-10 ýêâèâàëåíòîâ èëè â 5-100-êðàòíîì ìàññîâîì èçáûòêå.

Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä,
N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí, äèìåòîêñèýòàí, ìåòàíîë è ýòàíîë.

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå îñíîâàíè . Îñíîâàíè ,
èñïîëüçóåìûå â ðåàêöèè, âêëþ÷àþò ãèäðîêñèä ëèòè , ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè ,
êàðáîíàò ëèòè , êàðáîíàò íàòðè , êàðáîíàò êàëè , êàðáîíàò öåçè , ãèäðèä ëèòè , ãèäðèä
íàòðè , ãèäðèä êàëè , áóòèëëèòèé, ìåòèëëèòèé, áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä ëèòè ,
áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä íàòðè , áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä êàëè  è òðèýòèëàìèí. Â äàííîì
ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-10 ýêâèâàëåíòîâ îñíîâàíè . Ðåàêöèþ ìîæíî
ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  À10]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (10à) è ñîåäèíåíè  (13à) â

ïðèñóòñòâèè ìåòàëëè÷åñêîãî êàòàëèçàòîðà ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (12à). Â äàííîì
ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-50 ýêâèâàëåíòîâ ñîåäèíåíè  (13à).

Èñïîëüçóåìûå ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-
ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí, äèìåòîêñèýòàí, ìåòàíîë è ýòàíîë.

Ìåòàëëè÷åñêèå êàòàëèçàòîðû âêëþ÷àþò êàòàëèçàòîðû íà îñíîâå ïàëëàäè  è ìåäè.
Ïàëëàäèåâûå êàòàëèçàòîðû âêëþ÷àþò òåòðàêèñòðèôåíèëôîñôèíïàëëàäè , àöåòàò
ïàëëàäè  è äèáåíçèëèäåíàöåòîíàò ïàëëàäè . Ìåäíûé êàòàëèçàòîð ìîæåò ïðåäñòàâë òü
ñîáîé éîäèä ìåäè. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 0,01-2 ýêâèâàëåíòà ìåòàëëè÷åñêîãî
êàòàëèçàòîðà.

Ðåàêöè  ìîæåò ïðîâîäèòüñ  â ïðèñóòñòâèè ôîñôîðîîðãàíè÷åñêîãî ëèãàíäà. Êîãäà
ðåàêöèþ ïðîâîä ò â ïðèñóòñòâèè ôîñôîðîîðãàíè÷åñêîãî ëèãàíäà, ïðèìåðû ëèãàíäîâ
âêëþ÷àþò î-òîëèëôîñôèí è äèôåíèëôîñôèíôåððîöåí. Â äàííîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 1-5 ýêâèâàëåíòîâ ôîñôîðîîðãàíè÷åñêîãî ëèãàíäà îòíîñèòåëüíî êîëè÷åñòâà
ìåòàëëè÷åñêîãî êàòàëèçàòîðà.

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå îñíîâàíè . Èñïîëüçóåìûå â
ðåàêöèè îñíîâàíè  âêëþ÷àþò ãèäðîêñèä ëèòè , ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè ,
êàðáîíàò ëèòè , êàðáîíàò íàòðè , êàðáîíàò êàëè , êàðáîíàò öåçè , ãèäðèä ëèòè , ãèäðèä
íàòðè , ãèäðèä êàëè , ôîñôàò êàëè , áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä ëèòè ,
áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä íàòðè , áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä êàëè  è òðèýòèëàìèí. Ðåàêöèþ
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ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.
[Ñòàäè  À11]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (10à) ñ öèàíèäèðóþùèì

ðåàãåíòîì ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (14à).
Êîíêðåòíûå öèàíèäèðóþùèå ðåàãåíòû âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, öèàíèä íàòðè  è öèàíèä

êàëè . Èõ ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü â êîëè÷åñòâå 1-20 ýêâèâàëåíòîâ.
Ðåàêöèîííûå ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä,

N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí, äèìåòîêñèýòàí, ìåòàíîë è ýòàíîë.
Ðåàêöèþ ìîæíî îñóùåñòâë òü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  À12]
Íà ýòîé ñòàäèè öèàíîãðóïïó ñîåäèíåíè  (14à) ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (15à). Íåò ñïåöèàëüíûõ îãðàíè÷åíèé, êàñàþùèõñ  óñëîâèé ïðîâåäåíè 
ðåàêöèè, è ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â îáû÷íûõ óñëîâè õ ïðåîáðàçîâàíè  öèàíîãðóïïû â
êàðáàìîèëüíóþ ãðóïïó ïóòåì ãèäðîëèçà.

Ðåàêöèîííûå ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-
ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí, äèìåòîêñèýòàí, ìåòàíîë, ýòàíîë è
ñìåøàííûé ðàñòâîðèòåëü èç òåòðàãèäðîôóðàíà è ìåòàíîëà.

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå îñíîâàíè . Ïðè
èñïîëüçîâàíèè îñíîâàíè  ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè âîäíîãî ðàñòâîðà
îñíîâàíè , òàêîãî êàê ãèäðîêñèä êàëè , ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä ëèòè  èëè àììèàê.
Âçàèìîäåéñòâèå ìîæåò áûòü äîñòèãíóòî â ðåçóëüòàòå äîáàâêè âîäíîãî ðàñòâîðà ïåðîêñèäà
âîäîðîäà (ïðåäïî÷òèòåëüíî â âèäå 30% âîäíîãî ðàñòâîðà ïåðîêñèäà âîäîðîäà).

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.
[Ñòàäè  À13]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 èç ñîåäèíåíè  (16à) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (17à). Â êà÷åñòâå ñîåäèíåíè  (16à) ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  ñîåäèíåíè  (11à),
(12à), (14à), (15à) è äðóãèå ñîåäèíåíè .

Ðåàêöèþ óäàëåíè  çàùèòíîé ãðóïïû ó Rp3 ìîæíî ïðîâîäèòü â îáû÷íûõ óñëîâè õ
óäàëåíè  -NH-çàùèòíûõ ãðóïï.

Íàïðèìåð, êîãäà Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ðåàêöèþ
ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè êèñëîòû, òàêîé êàê áåçâîäíûé ìåòàíîëüíûé ðàñòâîð
õëîðèñòîãî âîäîðîäà, áåçâîäíûé ýòàíîëüíûé ðàñòâîð õëîðèñòîãî âîäîðîäà, áåçâîäíûé
äèîêñàíîâûé ðàñòâîð õëîðèñòîãî âîäîðîäà, òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà èëè ìóðàâüèíà 
êèñëîòà.

Àëüòåðíàòèâíûé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  (10à) îïèñàí äàëåå.

[Ñòàäè  À14]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (18à)  ïîäâåðãàþò õëîðèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(19à). Íåò êîíêðåòíûõ îãðàíè÷åíèé, êàñàþùèõñ  óñëîâè  ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè, è åå
ìîæíî ïðîâîäèòü â îáû÷íûõ óñëîâè õ õëîðèðîâàíè . Òàê, íàïðèìåð, ðåàêöèþ ìîæíî
ïðîâîäèòü â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê îêñèõëîðèä ôîñôîðà, ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.
Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 10-200-êðàòíûé ìàññîâûé èçáûòîê õëîðèðóþùåãî àãåíòà.

Â òîì ñëó÷àå, êîãäà Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
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óäàë åòñ  â óêàçàííûõ âûøå óñëîâè õ, ïðåäóñìàòðèâàþùèõ èñïîëüçîâàíèå îêñèõëîðèäà
ôîñôîðà, òðåáóåòñ  ïîâòîðíîå ââåäåíèå çàùèòíîé ãðóïïû.

Íåò êîíêðåòíûõ îãðàíè÷åíèé îòíîñèòåëüíî óñëîâèé ïðîâåäåíè  ðåàêöèè ââåäåíè 
çàùèòíîé ãðóïïû, êîãäà Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó,
ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñ èñïîëüçîâàíèåì òàêîãî -NH-çàùèòíîãî àãåíòà, êàê äè-òðåò-
áóòèëäèêàðáîíàò, â ñðåäå òàêîãî ðàñòâîðèòåë , êàê àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä,
N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí èëè äèìåòîêñèýòàí, â ïðèñóòñòâèè
îñíîâàíè , òàêîãî êàê ãèäðîêñèä ëèòè , ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè , êàðáîíàò
ëèòè , êàðáîíàò íàòðè , êàðáîíàò êàëè , êàðáîíàò öåçè , áèêàðáîíàò êàëè , áèêàðáîíàò
íàòðè  èëè òðèýòèëàìèí, ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  À15]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (19à) ïîäâåðãàþò ÷àñòè÷íîìó ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (20à). Ðåàêöèþ ïðîâîä ò â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê àöåòàò íàòðè ,
êàðáîíàò êàëè  èëè ãèäðîêñèä íàòðè . Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-10 ýêâèâàëåíòîâ
îñíîâàíè . Ðàñòâîðèòåëè äë  òàêîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò äèìåòèëñóëüôîêñèä, N-
ìåòèëïèððîëèäîí, òåòðàãèäðîôóðàí, âîäó è èõ ñìåñè. Ðåàêöè  ìîæåò ïðîâîäèòüñ  ïðè
òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.

[Ñòàäè  À16]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (20à) è ñîåäèíåíè  (21à) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (22à). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  ïðîâåäåíè  [ñòàäèè À2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Àëüòåðíàòèâíûé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  (19à) îïèñàí äàëåå.

[Ñòàäè  À17]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò ðåàêöèþ çàìåùåíè  ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (23à)

[CAS No. 1076-22-8] è ñîåäèíåíè  (4à-2) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (24à).
Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë  ïðîâåäåíè 

[ñòàäèè À4] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.
[Ñòàäè  À18]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (24à) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ãàëîãåíèðóþùèì

àãåíòîì ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (25à).
Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë  ïðîâåäåíè 

[ñòàäèè À5] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.
[Ñòàäè  À19]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (25à) ïîäâåðãàþò õëîðèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(26à).
Íåò êîíêðåòíûõ îãðàíè÷åíèé, êàñàþùèõñ  óñëîâèé ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè, è

ñîåäèíåíèå (25à) ìîæåò ðåàãèðîâàòü ñ îêñèõëîðèäîì ôîñôîðà, ïåíòàõëîðèäîì ôîñôîðà
èëè èõ ñìåñüþ â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå ðàñòâîðèòåë  ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ. Â
êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  òîëóîë, àöåòîíèòðèë è äèõëîðýòàí.

[Ñòàäè  À20]
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Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (26à) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (7à) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (19à).

Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë  ïðîâåäåíè 
[ñòàäèè À6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Â

[Ñòàäè  Â1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1b) ïîäâåðãàþò áåíçèëèðîâàíèþ è ñàõàðíóþ öåïî÷êó

ðàñùåïë þò ñ îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (2b).
Íåò êîíêðåòíûõ îãðàíè÷åíèé, êàñàþùèõñ  óñëîâèé ïðîâåäåíè  ðåàêöèè. Ñîåäèíåíèå

(2b) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  (1b) ñ áåíçèëáðîìèäîì â
ñðåäå ðàñòâîðèòåë , òàêîãî êàê àöåòîíèòðèë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí,
äèìåòèëñóëüôîêñèä, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí, äèìåòîêñèýòàí, ìåòàíîë è ýòàíîë ïðè
òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ, â ðåçóëüòàòå äîáàâëåíè  3-10 ýêâèâàëåíòîâ õëîðèñòîâîäîðîäíîé
êèñëîòû è èíêóáàöèè ïîëó÷åííîé ñìåñè ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ ñ öåëüþ ðàñùåïëåíè 
ñàõàðíîãî ôðàãìåíòà. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-3 ýêâèâàëåíòà áåíçèëáðîìèäà.

[Ñòàäè  Â2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (2b) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ãàëîãåíèðóþùèì àãåíòîì

ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (3b). Ðåàêöèþ ãàëîãåíèðîâàíè  ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå
óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë  ïðîâåäåíè  [ñòàäèè À5] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Â3]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (3b) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (4b) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (5b). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè À6] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Â4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (5b) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (5b-2) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (6b). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè À2] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Â5]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (6b) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (7b). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè À13] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Â-2
Ñîåäèíåíèå (9b) îáùåé ôîðìóëû
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ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííîãî ôîðìóëîé
Í-Ò1à, âìåñòî ñîåäèíåíè  (7à) íà [ñòàäèè À6] îïèñàííîãî âûøå ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À, ïðè
óñëîâè õ, èñïîëüçóåìûõ äë  [ñòàäèè À6], çàòåì ðåàëèçóþò óêàçàííóþ âûøå
ïîñëåäîâàòåëüíîñòü õèìè÷åñêèõ ðåàêöèé [ñòàäè  À7] - [ñòàäè  À13].

Ñîåäèíåíèå (10b) îáùåé ôîðìóëû

ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâëåííîãî ôîðìóëîé
Í-Ò1à, âìåñòî ñîåäèíåíè  (3b) íà [ñòàäèè B3] îïèñàííîãî âûøå ñïîñîáà ïîëó÷åíè  B, ïðè
óñëîâè õ, èñïîëüçóåìûõ äë  [ñòàäèè B3], ïîñëå ÷åãî ðåàëèçóþò óêàçàííóþ âûøå
ïîñëåäîâàòåëüíîñòü õèìè÷åñêèõ ðåàêöèé [ñòàäè  B4] - [ñòàäè  B6]. Ïðåäïî÷òèòåëüíûì
ïðèìåðîì ñîåäèíåíè  (8b) ìîæåò ñëóæèòü òðåò-áóòèëîâûé ýôèð ïèïåðèäèí-3-
èëêàðáàìèíîâîé êèñëîòû.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Ñ
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[Ñòàäè  Ñ1]
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Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (1ñ-2) ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè À4] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ñ2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ýòàíîëîì ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (3ñ).
Ñîåäèíåíèå (3ñ) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî íàãðåâàíèåì ýòàíîëüíîãî ðàñòâîðà ñîåäèíåíè 

(2ñ) ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â ïðèñóòñòâèè òàêîé êèñëîòû, êàê ñåðíà . Îäíàêî
ðåàêöèîííûå óñëîâè  íå îãðàíè÷åíû ýòèì ïðèìåðîì. Â ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè
ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-2 ýêâèâàëåíòà êèñëîòû.

[Ñòàäè  Ñ3]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (2ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ýòàíîëîì ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíèé (4ñ) è (5ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè Ñ2] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  Ñ.

[Ñòàäè  Ñ4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (3ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (3ñ-2) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíèé (4ñ) è (5ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè À4] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ñ5]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (4ñ) ñ ñîåäèíåíèåì (6ñ) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (7ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè À6] â ñïîñîáå ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ñ6]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (7ñ) ïîäâåðãàþò òèîàìèäèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(8ñ). Èñïîëüçóåìûå â ðåàêöèè ðàñòâîðèòåëè ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé àöåòîíèòðèë, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è äèìåòîêñèýòàí.
Ðåàãåíòû, èñïîëüçóåìûå äë  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè òèîàìèäèðîâàíè , âêëþ÷àþò ñóëüôèä
àììîíè , ñóëüôèä íàòðè  è ñåðîâîäîðîä. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 2-10
ýêâèâàëåíòîâ òèîàìèäèðóþùåãî ðåàãåíòà. Ïðè èñïîëüçîâàíèè ñåðîâîäîðîäà â êà÷åñòâå
òèîàìèäèðóþùåãî ðåàãåíòà, ðåàêöèþ ïðîâîä ò â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê
òðèýòèëàìèí èëè N,N-äèèçîïðîïèëýòèëàìèí. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-
150°Ñ.

[Ñòàäè  Ñ7]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (8ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ìåòèëèðóþùèì

ðåàãåíòîì ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (9ñ). Â êà÷åñòâå ìåòèëèðóþùèõ ðåàãåíòîâ ìîæíî
èñïîëüçîâàòü òåòðàôòîðáîðàò òðèìåòèëîêñîíè , ìåòèëñóëüôàò, ìåòèëéîäèä,
òðèìåòèëôîñôèò. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1,0-1,5 ýêâèâàëåíòà ìåòèëèðóþùåãî
ðåàãåíòà.

Ïðè èñïîëüçîâàíèè òåòðàôòîðáîðàòà òðèìåòèëîêñîíè  â êà÷åñòâå ìåòèëèðóþùåãî
ðåàãåíòà ñîåäèíåíèå (9ñ) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî â ðåçóëüòàòå ïðîâåäåíè  ðàññìàòðèâàåìîé
ðåàêöèè â ãàëîèäèðîâàííîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, ïðè òåìïåðàòóðå â
èíòåðâàëå 0-50°Ñ.

Ïðè èñïîëüçîâàíèè ìåòèëñóëüôàòà, ìåòèëéîäèäà èëè òðèìåòèëôîñôèòà â êà÷åñòâå
ìåòèëèðóþùåãî ðåàãåíòà ñîåäèíåíèå (9ñ) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïðè ïðîâåäåíèè ðåàêöèè â
ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê êàðáîíàò êàëè , òðèýòèëàìèí èëè N,N-
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí. Â ýòîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1,-1,5 ýêâèâàëåíòà
îñíîâàíè . Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåë  â ýòîé ðåàêöèè ìîæíî èñïîëüçîâàòü àöåòîí, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è äèìåòîêñèýòàí.
Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.

[Ñòàäè  Ñ8]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (9ñ) ãèäðîëèçóþò ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (10ñ).
Óñëîâè  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè ãèäðîëèçà íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Ðåàêöèþ ìîæíî

ïðîâîäèòü â ñìåøàííîì ðàñòâîðèòåëå, ñîñòî ùåì èç ýòàíîëà è âîäû, â ïðèñóòñòâèè
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êèñëîòû, òàêîé êàê ñåðíà , õëîðèñòîâîäîðîäíà  èëè ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòà, ïðè
òåìïåðàòóðå 0-80°Ñ. Â ðàññìàòðèâàåìîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 5-50
ýêâèâàëåíòîâ êèñëîòû.

Â òîì ñëó÷àå, êîãäà ãðóïïà Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó,
êîòîðà  óäàë åòñ  â óêàçàííûõ âûøå óñëîâè õ ïðîâåäåíè  ðåàêöèè, ñëåäóåò ñíîâà ââîäèòü
çàùèòíóþ ãðóïïó. Óñëîâè  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè ââåäåíè  çàùèòíîé ãðóïïû íå
ðåãëàìåíòèðóþòñ . Â òîì ñëó÷àå, êîãäà ãðóïïà Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñ èñïîëüçîâàíèåì òàêîãî ðåàãåíòà,
êàê òðåò-áóòèëäèêàðáîíàò â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, õëîðîôîðì, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä èëè òåòðàãèäðîôóðàí, â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê ïèðèäèí, 4-
àìèíîïèðèäèí, òðèýòèëàìèí è N,N-äèèçîïðîïèëýòèëàìèí, ïðè òåìïåðàòóðå 0-80°Ñ. Â
ðàññìàòðèâàåìîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 2-3 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè .

[Ñòàäè  Ñ9]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (10ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ âîññòàíàâëèâàþùèì

àãåíòîì ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíèå (11ñ).
Óñëîâè  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè âîññòàíîâëåíè  íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Ðàññìàòðèâàåìà 

ðåàêöè  ìîæåò ïðîâîäèòüñ  â ðåçóëüòàòå âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  (10ñ) ñ âîäîðîäîì â
ïðèñóòñòâèè íèêåë  Ðåíå  â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê áåíçîë, ýòàíîë, 2-ïðîïàíîë èëè
àöåòîí, ïðè òåìïåðàòóðå 0-50°Ñ, èëè âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  (10ñ) ñ
âîññòàíàâëèâàþùèì àãåíòîì, òàêèì êàê áîðîãèäðèä íàòðè , â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
ìåòàíîë, ýòàíîë èëè 2-ìåòèë-2-ïðîïàíîë, èëè â ñìåøàííîì ðàñòâîðèòåëå, ñîñòî ùåì èç
âîäû è òåòðàãèäðîôóðàíà, ïðè òåìïåðàòóðå 0-50°Ñ, èëè âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  (10ñ)
ñ âîññòàíàâëèâàþùèì àãåíòîì, òàêèì êàê áîðîãèäðèä íàòðè , â ïðèñóòñòâèè 1-5
ýêâèâàëåíòîâ ñîëè ðòóòè, íàïðèìåð àöåòàòà ðòóòè, â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ìåòàíîë,
ýòàíîë èëè 2-ìåòèë-2-ïðîïàíîë, ïðè òåìïåðàòóðå 0-50°Ñ. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 2-
3 ýêâèâàëåíòà âîññòàíàâëèâàþùåãî àãåíòà.

[Ñòàäè  Ñ10]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (11ñ) ïîäâåðãàþò ðåàêöèè îêèñëåíè  ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (12ñ).
Ïðè èñïîëüçîâàíèè îêèñëèòåëåé, òàêèõ êàê äèîêñèä ìàðãàíöà, õëîðîõðîìàò ïèðèäèíè 

èëè äèõðîìàò ïèðèäèíè , ñîåäèíåíèå (12ñ) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïðîâåäåíèåì ðåàêöèè â
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí èëè õëîðîôîðì, ïðè òåìïåðàòóðå â èíòåðâàëå 20-
80°Ñ. Ñîåäèíåíèå (12ñ) òàêæå ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïðîâåäåíèåì ðåàêöèè â îáû÷íûõ
óñëîâè õ îêèñëåíè  ïåðâè÷íîãî ñïèðòà â àëüäåãèä, íàïðèìåð îêèñëåíèåì ïî Ñâåðíó
(Swern). Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 5-20 ýêâèâàëåíòîâ îêèñëèòåë .

[Ñòàäè  Ñ11]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (12ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (13ñ) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (17ñ). Äë  ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 2-10 ýêâèâàëåíòîâ ñîåäèíåíè  (13ñ).

Ñîåäèíåíèå (17ñ) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ñìåøèâàíèåì ñîåäèíåíèé (12ñ) è (13ñ) â
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ìåòàíîë, ýòàíîë, 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí,
òåòðàãèäðîôóðàí èëè äèìåòîêñèýòàí, èëè â â îòñóòñòâèå ðàñòâîðèòåë , è ïîñëåäóþùåé
ðåàêöèåé ïîëó÷åííîé ñìåñè ïðè òåìïåðàòóðå 20-150°Ñ. Îäíàêî ðåàêöèîííûå óñëîâè  íå
îãðàíè÷åíû ýòèì ïðèìåðîì.

[Ñòàäè  Ñ12]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (12ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ãèäðàçèíîì ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (15ñ). Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå
óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè Ñ11] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  C. Ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 2-10 ýêâèâàëåíòîâ ãèäðàçèíà.

[Ñòàäè  Ñ13]
Íà ýòîé ñòàäèè ïðîâîä ò ðåàêöèþ çàìåùåíè  ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíèé (15ñ) è

(16ñ) è ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå (17ñ). Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå
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óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè À2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À. Ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 1-3 ýêâèâàëåíòà ñîåäèíåíè  (16ñ).

[Ñòàäè  Ñ14]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (17ñ) è ïîëó÷àþò

ñîåäèíåíèå (14ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
[ñòàäèè À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ñ15]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (5ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (6ñ) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (18ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè À6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ñ16]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (18ñ) ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (19ñ).
Óñëîâè  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè ãèäðîëèçà íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Òàê, íàïðèìåð,

ñîåäèíåíèå (19ñ) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî âûäåðæèâàíèåì ñîåäèíåíè  (18ñ) â ïðèñóòñòâèè
îñíîâàíè  ïðè òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.

Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé äë  ïðîâåäåíè  ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè ìîãóò
èñïîëüçîâàòüñ  ìåòàíîë, ýòàíîë, òåòðàãèäðîôóðàí, âîäà èëè èõ ñìåñè. Èñïîëüçóåìûå
îñíîâàíè  âêëþ÷àþò ãèäðîêñèä ëèòè , ãèäðîêñèä íàòðè  è ãèäðîêñèä êàëè .
Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-2 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè .

[Ñòàäè  Ñ17]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (19ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ âîññòàíàâëèâàþùèì

àãåíòîì ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (20ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â îáû÷íûõ óñëîâè õ
âîññòàíîâëåíè  êàðáîíîâîé êèñëîòû â ìåòèëîâûé ñïèðò.

Â êà÷åñòâå âîññòàíàâëèâàþùèõ àãåíòîâ ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  òàêèå ïðîèçâîäíûå
áîðàíà, êàê áîðàíòåòðàãèäðîôóðàíîâûé êîìïëåêñ è áîðàíìåòèëñóëüôèäíûé êîìïëåêñ, à
òàêæå áîðîãèäðèä íàòðè . Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 5-30 ýêâèâàëåíòîâ
âîññòàíàâëèâàþùåãî ðåàãåíòà.

Ïðè èñïîëüçîâàíèè áîðàíîâîãî ïðîèçâîäíîãî â êà÷åñòâå âîññòàíàâëèâàþùåãî àãåíòà
ñîåäèíåíèå (20ñ) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïðîâåäåíèåì ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè â
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí èëè äèìåòîêñèýòàí, ïðè
òåìïåðàòóðå îò -78 äî +35°Ñ.

Ïðè èñïîëüçîâàíèè áîðîãèäðèäà íàòðè  â êà÷åñòâå âîññòàíàâëèâàþùåãî àãåíòà âíà÷àëå
îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (19ñ) ñ àêòèâàòîðîì, òàêèì êàê
èçîáóòèëõëîðôîðìèàò ïðè òåìïåðàòóðå -78 - +20°Ñ, ïîñëå ÷åãî îñóùåñòâë þò
âçàèìîäåéñòâèå ñ òàêèì âîññòàíàâëèâàþùèì àãåíòîì, êàê áîðîãèäðèä íàòðè , ïðè
òåìïåðàòóðå -78 - +35°Ñ, â ðåçóëüòàòå ÷åãî ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå (20ñ). Â êà÷åñòâå
ðàñòâîðèòåë  ìîæíî èñïîëüçîâàòü 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è äèìåòîêñèýòàí.

[Ñòàäè  Ñ18]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (20ñ) ïîäâåðãàþò òèîàìèäèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (21ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
[ñòàäèè Ñ6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Ñ.

[Ñòàäè  Ñ19]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (21ñ) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñèëèëèðóþùèì àãåíòîì

â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  ñ îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (22ñ).
Èñïîëüçóåìûå äë  òàêîé ðåàêöèè ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò äèõëîðìåòàí, N,N-

äèìåòèëôîðìàìèä, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí è äèìåòîêñèýòàí. Îñíîâàíè  âêëþ÷àþò
èìèäàçîë, ïèðèäèí, 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèí, òðèýòèëàìèí è N,N-äèèçîïðîïèëýòèëàìèí.
Ñèëèëèðóþùèå àãåíòû âêëþ÷àþò òðåò-áóòèëäèìåòèëõëîðñèëàí è òðåò-
áóòèëõëîðäèôåíèëñèëàí. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1,0-1,5 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè  è
1,0-1,5 ýêâèâàëåíòà ñèëèëèðóþùåãî àãåíòà. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-
80°Ñ.

[Ñòàäè  Ñ20]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (22ñ) ïîäâåðãàþò ìåòèëèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 
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(23ñ). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè Ñ7]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Ñ.

[Ñòàäè  Ñ21]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (23ñ) ãèäðîëèçóþò ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíèå (24ñ).
Óñëîâè  ïðîâåäåíè  ðåàêöèè ãèäðîëèçà íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Ñîåäèíåíèå (24ñ) ìîæåò

áûòü ïîëó÷åíî ïðîâåäåíèåì ðåàêöèè â ñìåøàííîì ðàñòâîðèòåëå, ñîñòî ùåì èç ýòàíîëà è
âîäû â ïðèñóòñòâèè òàêîé êèñëîòû, êàê ñåðíà , õëîðèñòîâîäîðîäíà  èëè ï-
òîëóîëñóëüôîêèñëîòà, ïðè òåìïåðàòóðå 50-100°Ñ.

Â òîì ñëó÷àå, êîãäà â ðåçóëüòàòå ðåàêöèè óäàë åòñ  ãðóïïà -Rp3, ãðóïïó -NH- ñëåäóåò
çàùèùàòü ïîâòîðíî. Òàê, íàïðèìåð, åñëè -Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, òî ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñ èñïîëüçîâàíèåì òðåò-
áóòèëäèêàðáîíàòà â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, õëîðîôîðì, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä èëè òåòðàãèäðîôóðàí, â ïðèñóòñòâèè òàêîãî îñíîâàíè , êàê ïèðèäèí,
àìèíîïèðèäèí, òðèýòèëàìèí èëè N,N-äèèçîïðîïèëýòèëàìèí, ïðè òåìïåðàòóðå 0-80°Ñ.
Îäíàêî óñëîâè  ðåàêöèè íå ðåãëàìåíòèðóþòñ .

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  D

[Ñòàäè  D1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (1d-2) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2d).
Êîíêðåòíûìè ïðèìåðàìè ñîåäèíåíè  (1d-2) ìîãóò ñëóæèòü àëêèëãàëîãåíèäû, òàêèå êàê

éîäìåòàí, éîäýòàí, éîäïðîïàí, áåíçèëáðîìèä, 2-áðîìàöåòîôåíîí, õëîðìåòèëáåíçèëîâûé
ýôèð è áðîìàöåòîíèòðèë; àëêåíèëãàëîãåíèäû, òàêèå êàê àëëèëáðîìèä è 1-áðîì-3-ìåòèë-2-
áóòåí, à òàêæå àëêèíèëãàëîãåíèäû, òàêèå êàê ïðîïàðãèëáðîìèä è 1-áðîì-2-áóòèí.
Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-1,5 ýêâèâàëåíòà ñîåäèíåíè  (1d-2).

Èñïîëüçóåìûå â ðåàêöèè ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-
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ìåòèëïèððîëèäîí, òåòðàãèäðîôóðàí, 1,2-äèìåòîêñèýòàí, 1,4-äèîêñàí è äèõëîðìåòàí.
Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè èëè â îòñóòñòâèå îñíîâàíè . Èñïîëüçóåìåå
îñíîâàíè  âêëþ÷àþò 1,8-äèàçàáèöèêëî[5,4,0] óíäåöåí, òðèýòèëàìèí, N,N-
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí è ãèäðèä íàòðè . Â ðàññìàòðèâàåìîì ñëó÷àå ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 1-1,5 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè . Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-
150°Ñ.

[Ñòàäè  D2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (2d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ íèòðèòíîé ñîëüþ ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (3d).
Ðàñòâîðèòåëè äë  òàêîé ðåàêöèè ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé ñìåøàííûé ðàñòâîðèòåëü èç

âîäû è òàêèõ âåùåñòâ, êàê N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, N-ìåòèëïèððîëèäîí, òåòðàãèäðîôóðàí,
1,2-äèìåòîêñèýòàí è 1,4-äèîêñàí. Íèòðèòû âêëþ÷àþò íèòðèò íàòðè  è íèòðèò êàëè .
Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 3-5 ýêâèâàëåíòîâ íèòðèòà. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè
òåìïåðàòóðå 20-120°Ñ.

[Ñòàäè  D3]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (3d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ àììèàêîì ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (4d). Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 10-20 ýêâèâàëåíòîâ àììèàêà.
Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ìåòàíîë, ýòàíîë èëè 1,4-äèîêñàí,

ïðè òåìïåðàòóðå â èíòåðâàëå 20-200°Ñ.
[Ñòàäè  D4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (4d) ïîäâåðãàþò êàòàëèòè÷åñêîìó âîññòàíîâëåíèþ â

àòìîñôåðå âîäîðîäà èëè â ïðèñóòñòâèè 2-3 ýêâèâàëåíòîâ ãèäðàçèíà ñ èñïîëüçîâàíèåì
ìåòàëëè÷åñêîãî êàòàëèçàòîðà è â ðåçóëüòàòå ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå (5d).

Ðàñòâîðèòåëè, èñïîëüçóåìûå â ýòîé ðåàêöèè, âêëþ÷àþò ìåòàíîë, ýòàíîë, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä, òåòðàãèäðîôóðàí, 1,2-äèìåòîêñèýòàí, 1,4-äèîêñàí, âîäó èëè èõ ñìåñè.
Ìåòàëëè÷åñêèå êàòàëèçàòîðû âêëþ÷àþò ïàëëàäèé íà óãëå, îêñèä ïëàòèíû è íèêåëü Ðåíå .
Ïðåäïî÷òèòåëüíîå êîëè÷åñòâî êàòàëèçàòîðà ñîñòàâë åò 0,5-10 ìàñ.%. Ðåàêöèþ ìîæíî
ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  D5]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (5d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ îðòîôîðìèàòîì ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (6d).
Ðåàêöèþ ïðîâîä ò â ïðèñóòñòâèè àíãèäðèäà êàðáîíîâîé êèñëîòû, íàïðèìåð óêñóñíîãî

àíãèäðèäà. Ýôèðû îðòîìóðàâüèíîé êèñëîòû âêëþ÷àþò ìåòèëîðòîôîðìèàò è
ýòèëîðòîôîðìèàò. Ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1-20-êðàòíûé èçáûòîê îðòîôîðìèàòà è
3-10 ýêâèâàëåíòîâ àíãèäðèäà êàðáîíîâîé êèñëîòû. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè
òåìïåðàòóðå 20-200°Ñ.

[Ñòàäè  D6]
Íà ýòîé ñòàäèè NH-ãðóïïó â ïîëîæåíèè 1 ñîåäèíåíè  (6d) çàùèùàþò ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (7d).
Çàùèùàþùèìè ðåàãåíòàìè ñëóæàò N,N-äèìåòèëñóëüôàìîèëõëîðèä, òðèòèëõëîðèä, äè-

òðåò-áóòèëäèêàðáîíàò è áåíçèëáðîìèä. Ïðåäïî÷òèòåëüíîå êîëè÷åñòâî çàùèòíîãî àãåíòà
ñîñòàâë åò 1-1,5 ýêâèâàëåíòà. Ðàñòâîðèòåëè â ýòîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò äèõëîðìåòàí,
õëîðîôîðì, ÷åòûðåõõëîðèñòûé óãëåðîä, òîëóîë, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä è
òåòðàãèäðîôóðàí. Èñïîëüçóåìûå îñíîâàíè  âêëþ÷àþò 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèí, 1,8-
äèàçàáèöèêëî[5,4,0]óíäåöåí, òðèýòèëàìèí è N,N-äèèçîïðîïèëýòèëàìèí. Â îáû÷íûõ ñëó÷à õ
ïðåäïî÷òèòåëüíî èñïîëüçîâàòü 1,2 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè . Îäíàêî â òîì ñëó÷àå, êîãäà
çàùèòíûé àãåíò ïðåäñòàâë åò ñîáîé äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàò, ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 0,005-0,1 ýêâèâàëåíòà 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèíà. Ðåàêöèþ ïðîâîä ò ïðè
òåìïåðàòóðå 20-200°Ñ.

[Ñòàäè  D7]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (7d) ïîäâåðãàþò õëîðèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(8d).
Óñëîâè  òàêîé ðåàêöèè íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Òàê, íàïðèìåð, ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ
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ìîæíî ïðîâîäèòü ñëåäóþùèì îáðàçîì. Ïðè òåìïåðàòóðå â èíòåðâàëå -100 - +20°Ñ
îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (7d) ñ îñíîâàíèåì, ïîñëå ÷åãî îñóùåñòâë þò
âçàèìîäåéñòâèå ñ õëîðèðóþùèì àãåíòîì. Â ðåçóëüòàòå ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå (8d).
Ñîåäèíåíèå (8d) òàêæå ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  (7d) ñ
îñíîâàíèåì â ïðèñóòñòâèè õëîðèðóþùåãî àãåíòà. Ðàñòâîðèòåëè äë  òàêîé ðåàêöèè
âêëþ÷àþò äèýòèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí, 1,2-äèìåòîêñèýòàí è 1,4-äèîêñàí.
Èñïîëüçóåìûå îñíîâàíè  âêëþ÷àþò í-áóòèëëèòèé, òðåò-áóòèëèòèé, äèèçîïðîïèëàìèä
ëèòè , áèñ(òðèìåòèëñèëèë)àìèä ëèòè  è äèèçîïðîïèëàìèä ìàãíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíî
èñïîëüçîâàòü 1-1,5 ýêâèâàëåíòà îñíîâàíè . Õëîðèðóþùèå ðåàãåíòû âêëþ÷àþò
ãåêñàõëîðýòàí è N-õëîðñóêöèíèìèä. Ïðåäïî÷òèòåëüíîå êîëè÷åñòâî õëîðèðóþùåãî àãåíòà
ñîñòàâë åò 1-3 ýêâèâàëåíòà.

[Ñòàäè  D8]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (8d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ c ñîåäèíåíèåì (9d) c

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (10d). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè À6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  D9]
Íà ýòîé ñòàäèè ïðîâîäèëè ðåàêöèþ çàìåùåíè  ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíèé (10d) è

(10d-2) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (11d). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè À4] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  D10]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå Rp3 èç ñîåäèíåíè  (11d) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (12d). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
[ñòàäèè À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  D11]
Íà ýòîé ñòàäèè ãðóïïó, íàõîä ùóþñ  â ïîëîæåíèè 5 ñîåäèíåíè  (11d), ïîäâåðãàþò

äåàëêèëèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (13d). Óñëîâè  ðåàêöèè äåàëêèëèðîâàíè 
ñïåöèàëüíî íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Òàê, íàïðèìåð, ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñëåäóþùèì
îáðàçîì.

Â òîì ñëó÷àå, êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé áåíçèëîêñèìåòèëüíóþ ãðóïïó, ñîåäèíåíèå
(11d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ 3-10 ýêâèâàëåíòàìè òðèáðîìèäà áîðà, òðèõëîðèäà
áîðà è ò.ï. â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, ïðè òåìïåðàòóðå â
èíòåðâàëå -100 - +20°Ñ. Â ðåçóëüòàòå ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå (13d).

Åñëè ïðè ïðîâåäåíèè ïîäîáíîé ðåàêöèè ïðîèñõîäèò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3, òî ñëåäóåò
ïîâòîðíî çàùèùàòü ãðóïïó -NH-. Òàê, íàïðèìåð, åñëè Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, òî ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñ
èñïîëüçîâàíèåì ðåàãåíòà, òàêîãî êàê äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàò, â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì
êàê äèõëîðìåòàí, õëîðîôîðì, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä èëè òåòðàãèäðîôóðàí, â ïðèñóòñòâèè
òàêîãî îñíîâàíè , êàê ïèðèäèí, 4-àìèíîïèðèäèí, òðèýòèëàìèí èëè N,N-
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí, ïðè òåìïåðàòóðå 0-80°Ñ. Îäíàêî ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî
ïðîâîäèòü è â äðóãèõ óñëîâè õ.

[Ñòàäè  D12]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (13d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (13d-2) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (14d). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè D1] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  D.

[Ñòàäè  D13]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå Rp3 èç ñîåäèíåíè  (14d) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (12d). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
[ñòàäèè À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Àëüòåðíàòèâíûé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  (11d) îïèñàí äàëåå.
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[Ñòàäè  D14]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû èç ñîåäèíåíè  (8d) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (15d).
Ðåàêöèþ ñí òè  çàùèòíîé ãðóïïû ìîæíî ïðîâîäèòü â îáû÷íûõ óñëîâè õ â çàâèñèìîñòè

îò ïðèðîäû çàùèòíîé ãðóïïû. Òàê, íàïðèìåð, â ñëó÷àå òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû,
ñí òèå çàùèòíîé ãðóïïû ìîæåò îñóùåñòâë òüñ  ñ èñïîëüçîâàíèåì îñíîâàíè , òàêîãî êàê
ãèäðîêñèä íàòðè , êàðáîíàò êàëè  è àììèàê, â ñðåäå òåòðàãèäðîôóðàíà, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà, ìåòàíîëà, ýòàíîëà, âîäû èëè â èõ ñìåñ õ ïðè òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.
Â òîì ñëó÷àå, êîãäà ðàñòâîðèòåëü è îñíîâàíèå äîáàâë þò ïîñëå õëîðèðîâàíè  íà
ïðåäûäóùåé ñòàäèè, ñí òèå çàùèòíîé ãðóïïû ìîæåò ïðîâîäèòüñ  áåç âûäåëåíè 
ñîåäèíåíè  (8d).

[Ñòàäè  D15]
Íà ýòîé ñòàäèè Õ ââîä ò â ñîåäèíåíèå (15d) ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (16d). Ðåàêöèþ

ìîæíî ïðîâîäèòü ñ èñïîëüçîâàíèåì X-U2 ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëè íà
[ñòàäèè A4] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïèðò (Õ-ÎÍ) ìîæåò ââîäèòüñ  ñ èñïîëüçîâàíèåì ðåàêöèè Mitsunobu. Ñîåäèíåíèå (16d)
ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñïèðòà (Õ-ÎÍ) ñ äèàëêèëîâûì ýôèðîì
àçîäèêàðáîíîâîé êèñëîòû è òðèôåíèëôîñôèíîì â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
òåòðàãèäðîôóðàí, ïðè òåìïåðàòóðå -70 - 50°Ñ.

[Ñòàäè  D16]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (16d) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ c ñîåäèíåíèåì (9d) c

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (11d). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè À6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Å
Ñîåäèíåíèå (1å), ïðåäñòàâëåííîå ôîðìóëîé

ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (8b) ôîðìóëû Í-Ò1à âìåñòî
ñîåäèíåíè  (6ñ) íà [ñòàäèè Ñ5] èëè [ñòàäèè Ñ15] îïèñàííîãî âûøå ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Ñ
ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü íà [ñòàäèè Ñ5], ñ ïîñëåäóþùèì ïðîâåäåíèåì
ðåàêöèé â îïèñàííîé âûøå ïîñëåäîâàòåëüíîñòè [ñòàäè  Ñ6] - [ñòàäè  Ñ21].

Ñîåäèíåíèå (1å), ïðåäñòàâëåííîå ôîðìóëîé
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ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (8b) ôîðìóëû Í-Ò1à âìåñòî
ñîåäèíåíè  (9d) íà [ñòàäèè D8] îïèñàííîãî âûøå ñïîñîáà ïîëó÷åíè  D ïðè òåõ æå
óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü íà [ñòàäèè D8], ñ ïîñëåäóþùèì ïðîâåäåíèåì ðåàêöèé â
îïèñàííîé âûøå ïîñëåäîâàòåëüíîñòè [ñòàäè  Ñ9] - [ñòàäè  Ñ13].

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  F

[Ñòàäè  F1]
Íà ýòîé ñòàäèè ýôèðíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  [1f] ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (2f). Òàêóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü ïðè ïðîâåäåíèè [ñòàäèè Ñ16] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Ñ.

[Ñòàäè  F2]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 èç ñîåäèíåíè  (2f) ñ îáðàçîâàíèåì

ñîåäèíåíè  (3f). Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëè äë  îñóùåñòâëåíè  [ñòàäèè A13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  G
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[Ñòàäè  G1]
Íà ýòîé ñòàäèè ïðîâîä ò âîññòàíîâëåíèå íèòðîãðóïïû â ìîëåêóëå ñîåäèíåíè  (1g) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2g).
Â ýòîé ðåàêöèè â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé ìîæíî èñïîëüçîâàòü ìåòàíîë, ýòàíîë,

òåòðàãèäðîôóðàí, âîäó èëè èõ ñìåñè. Â êà÷åñòâå âîññòàíàâëèâàþùèõ àãåíòîâ ìîãóò
èñïîëüçîâàòüñ  æåëåçî, îëîâî è öèíê. Êàòàëèçàòîðàìè ìîãóò ñëóæèòü õëîðèñòîâîäîðîäíà 
êèñëîòà è òàêèå ñîëè àììîíè , êàê õëîðèä àììîíè . Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè
òåìïåðàòóðå 20-120°Ñ.

[Ñòàäè  G2]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå Rp3 èç ñîåäèíåíè  (2g) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (3g). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
[ñòàäèè À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Í

[Ñòàäè  Í1]
Íà ýòîé ñòàäèè íèòðèëüíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  (1h) ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (2h).
Óñëîâè  ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè ñïåöèàëüíî íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Òàê, íàïðèìåð,

ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñëåäóþùèì îáðàçîì. Ñîåäèíåíèå (2h) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî
ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè  (1h) ñ ïåðîêñèäîì âîäîðîäà â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè 
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ïðè òåìïåðàòóðå -20 - +50°Ñ. Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé ìîæåò èñïîëüçîâàòüñ  ìåòàíîë,
ýòàíîë, òåòðàãèäðîôóðàí, âîäà èëè èõ ñìåñè. Îñíîâàíè  âêëþ÷àþò àììèàê è òàêîé
àëêèëàìèí, êàê òðèýòèëàìèí.

[Ñòàäè  Í2]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå Rp3 èç ñîåäèíåíè  (2h) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (3h). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
[ñòàäèè À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  I

[Ñòàäè  I1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1i) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ðåàãåíòîì íà îñíîâå

àëêèëìåòàëëà èëè àðèëìåòàëëà ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2i).
Óñëîâè  ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè ñïåöèàëüíî íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Òàê, íàïðèìåð,

ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ñëåäóþùèì îáðàçîì. Ñîåäèíåíèå (1i) ìîæåò âñòóïàòü â ðåàêöèþ
ñ ðåàãåíòîì, òàêèì êàê àëêèëëèòèé, àðèëëèòèé, àëêèëüíûé Ãðèíü ðîâñêèé ðåàãåíò, èëè
àðèëüíûé Ãðèíü ðîâñêèé ðåàãåíò â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèýòèëîâûé ýôèð èëè
òåòðàãèäðîôóðàí, ïðè òåìïåðàòóðå â èíòåðâàëå îò -100 äî +100°Ñ. Ñîãëàñíî äðóãîìó
ñïîñîáó óêàçàííîå ñîåäèíåíèå ìîæåò âñòóïàòü â ðåàêöèþ ñ àëêèëöèíêîì èëè àðèëöèíêîì â
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê N,N-äèìåòèëôîðìàìèä èëè 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîí, ïðè
òåìïåðàòóðå 0-50°Ñ.

[Ñòàäè  I2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (2i) ïîäâåðãàþò îêèñëåíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (3i). Â

êà÷åñòâå îêèñëèòåë  ìîæíî èñïîëüçîâàòü òèïè÷íûé ðåàãåíò, êîòîðûé ïðèìåí þò äë 
îêèñëåíè  ñïèðòîâ. Òàê, íàïðèìåð, â êà÷åñòâå îêèñëèòåë  ìîæíî èñïîëüçîâàòü äèîêñèä
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ìàðãàíöà â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí èëè õëîðîôîðì, ïðè òåìïåðàòóðå 20-
100°Ñ. Ñîãëàñíî äðóãîìó ñïîñîáó â êà÷åñòâå îêèñëèòåë  ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàí
ïèðèäèíñóëüôîòðèîêñèä â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëñóëüôîêñèä, ïðè òåìïåðàòóðå â
èíòåðâàëå 20-100°Ñ. Òàêæå ìîæåò èñïîëüçîâàòüñ  ïåðèîäèíàí Äåññà-Ìàðòèíà (Dess-Martin)
â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê õëîðîôîðì, ïðè òåìïåðàòóðå -50 - +50°Ñ.

[Ñòàäè  I3]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (3i) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ãèäðàçèíîì ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (4i). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçóþò äë 
ïðîâåäåíè  [ñòàäèè Ñ12] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Ñ.

[Ñòàäè  I4]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò çàìåùåíèå ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîåäèíåíèé (4i) è (5i) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (6i). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçóþò äë  [ñòàäèè À2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  I5]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 èç ìîëåêóëû ñîåäèíåíè  (6i) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (7i). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçóþò äë  [ñòàäèè À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  I6]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 èç ìîëåêóëû ñîåäèíåíè  (4i)

ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (7i), â òîì ñëó÷àå, êîãäà R1 â ñîåäèíåíèè (7i) ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Í. Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçóþò
äë  [ñòàäèè À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  J
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[Ñòàäè  J1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1j) ïîäâåðãàþò  âçàèìîäåéñòâèþ ñ öèàíèäèðóþùèì

ðåàãåíòîì â ïðèñóòñòâèè êàòàëèçàòîðà ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2j).
Â êà÷åñòâå öèàíèäèðóþùèõ àãåíòîâ èñïîëüçóþò öèàíèä íàòðè  è öèàíèä êàëè .

Êàòàëèçàòîðîì ñëóæèò óêñóñíà  êèñëîòà. Ïðèìåðîì ðàñòâîðèòåë  ìîæåò ñëóæèòü
àöåòîíèòðèë. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.

[Ñòàäè  J2]
Íà ýòîé ñòàäèè íèòðèëüíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  (2j) ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (3j). Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçóþò äë  [ñòàäèè Í1] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Í.
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[Ñòàäè  J3]
Íà ýòîé ñòàäèè ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  (3j) ïîäâåðãàþò îêèñëåíèþ ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4j). Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå
óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçóþò äë  [ñòàäèè I2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  I.

[Ñòàäè  J4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (4j) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (5j) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (6j). Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå
óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ Ñ11] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Ñ.

[Ñòàäè  J5]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 èç ñîåäèíåíè  (6j) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (7j). Ðàññìàòðèâàåìóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À13] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  J6]
Íà ýòîé ñòàäèè êàðáàìîèëüíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  (6j) ïîäâåðãàþò äåãèäðàòàöèè â

ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (8j).
Äåãèäðàòèðóþùèå àãåíòû âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, îêñèõëîðèä ôîñôîðà. Îñíîâàíè  ìîãóò

âêëþ÷àòü àëêèëàìèíû, òàêèå êàê òðèýòèëàìèí. Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåëåé ìîãóò
èñïîëüçîâàòüñ  äèõëîðìåòàí è õëîðîôîðì. Ðåàêöèþ òàêæå ìîæíî îñóùåñòâë òü â
îòñóòñòâèå ðàñòâîðèòåë . Ðåàêöèþ ïðîâîä ò ïðè òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.

[Ñòàäè  J7]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 èç ñîåäèíåíè  (8j) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (9j). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Ê
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[Ñòàäè  Ê1]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò çàìåùåíèå ñ ó÷àñòèåì ñîåäèíåíèé (1k) è (2k) ñ

îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (3k). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ê2]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò çàìåùåíèå ñ ó÷àñòèåì ñîåäèíåíèé (3k) è (4k) ñ

îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (5k).
Ñîåäèíåíèå (5k) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî, íàïðèìåð, ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñìåñè
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ñîåäèíåíèé (3k) è (4k) â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ìåòàíîë, ýòàíîë, 1-ìåòèë-2-
ïèððîëèäîí, 1,4-äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí èëè äèìåòîêñèýòàí, èëè â îòñóòñòâèå
ðàñòâîðèòåë  ïðè òåìïåðàòóðå 20-200°Ñ. Îäíàêî ðåàêöèîííûå óñëîâè  íå îãðàíè÷åíû ýòèì
ïðèìåðîì.

[Ñòàäè  Ê3]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (5k) ïîäâåðãàþò õëîðèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(6k). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ D7] ñïîñîáà
ïîëó÷åíè  D.

[Ñòàäè  Ê4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (6k) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (7k) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (8k). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ê5]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp5 ñîåäèíåíè  (8k) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (9k).
Ðåàêöèþ óäàëåíè  çàùèòíîé ãðóïïû Rp3 ìîæíî ïðîâîäèòü â îáû÷íûõ óñëîâè õ

óäàëåíè  -NH-çàùèùàþùåé ãðóïïû.
Â òîì ñëó÷àå, êîãäà Rp5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé áåíçèëüíóþ ãðóïïó, ðåàêöè  ìîæåò

ïðîâîäèòüñ  â ïðèñóòñòâèè òàêîãî ìåòàëëà, êàê ëèòèé èëè íàòðèé, â ñðåäå æèäêîãî
àììèàêà ïðè òåìïåðàòóðå îò -78 äî -30°Ñ.

[Ñòàäè  Ê6]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò çàìåùåíèå ñ ó÷àñòèåì ñîåäèíåíèé (9k) è (10k) ñ

îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (11k). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À4] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ê7]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (11k) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (12k). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  L

[Ñòàäè  L1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1l) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (2l) â

ïðèñóòñòâèè îêèñëèòåë  ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíèå (3l).
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Îêèñëèòåëè âêëþ÷àþò ñîëè, òàêèå êàê õëîðèñòîå æåëåçî (III). Ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò
ìåòàíîë, ýòàíîë è âîäó. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 20-100°Ñ.

Åñëè â ðåçóëüòàòå ðåàêöèè ïðîèñõîäèò óäàëåíèå ãðóïïû -Rp3, òî ñëåäóåò ïðîâîäèòü
ïîâòîðíóþ çàùèòó ãðóïïû -NH-. Òàê, íàïðèìåð, åñëè Rp3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, òî ðåàêöèþ ïðîâîä ò â ïðèñóòñòâèè ðåàãåíòà, òàêîãî êàê äè-
òðåò-áóòèëäèêàðáîíàò â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, õëîðîôîðì, N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä èëè òåòðàãèäðîôóðàí, â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê ïèðèäèí, 4-
àìèíîïèðèäèí, òðèýòèëàìèí èëè N,N-äèèçîïðîïèëýòèëàìèí, ïðè òåìïåðàòóðå 0-80°Ñ.
Îäíàêî ðåàêöè  íå îãðàíè÷èâàåòñ  ïðèâåäåííûì ïðèìåðîì.

[Ñòàäè  L2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (3l) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (4l) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (5l). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À4] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  L3]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (5l) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (6l). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Ì

[Ñòàäè  Ì1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1m) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (2m) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (3m). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ì2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (3m) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (4m) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (5m). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À4] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Ì3]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (5m) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (6m). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.
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Ñïîñîá ïîëó÷åíè  N

[Ñòàäè  N1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1n) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ àëëèëàìèíîì ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2n).
Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 20-150°Ñ. Ðàñòâîðèòåëè äë 

ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò ìåòàíîë, ýòàíîë, âîäó è èõ ñìåñè.
[Ñòàäè  N2]
Íà ýòîé ñòàäèè ïðîâîä ò âîññòàíîâëåíèå õëîðèðîâàííîãî ñîåäèíåíè  (2n) ñ

Ñòðàíèöà: 65

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (3n).
Â êà÷åñòâå âîññòàíîâèòåë  ìîæíî èñïîëüçîâàòü òàêèå ñîëè, êàê õëîðèä îëîâà.

Ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò êîíöåíòðèðîâàííóþ ñîë íóþ êèñëîòó. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü
ïðè òåìïåðàòóðå 20-150°Ñ.

[Ñòàäè  N3]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíè  (3n) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ N,N'-

äèñóêöèíèìèäèëêàðáîíàòîì ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4n).
Ýòó ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê àöåòîíèòðèë èëè

òåòðàãèäðîôóðàí. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 20-100°Ñ.
[Ñòàäè  N4]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå ñîåäèíåíè  (4n) è ñîåäèíåíè  (5n) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (6n). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À4] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  N5]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå àëëèëüíîé ãðóïïû èç ñîåäèíåíè  (6n) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (7n).
Ñîåäèíåíèå (7n) ìîæåò áûòü ïîëó÷åíî, íàïðèìåð, ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíè 

(6n) ñ îñìèåâîé êèñëîòîé è ïåðèîäàòîì íàòðè  â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
òåòðàãèäðîôóðàí, 1,4-äèîêñàí, 1,2-äèìåòîêñèýòàí èëè âîäà, ïðè òåìïåðàòóðå 20-100°Ñ.
Îäíàêî ðåàêöèîííûå óñëîâè  íå îãðàíè÷åíû ýòèì ïðèìåðîì.

[Ñòàäè  N6]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (7n) ïîäâåðãàþò õëîðèðîâàíèþ ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(8n).
Óñëîâè  ïðîâåäåíè  òàêîé ðåàêöèè ñïåöèàëüíî íå ðåãëàìåíòèðóþòñ . Ðåàêöèþ ìîæíî

ïðîâîäèòü â îáû÷íûõ óñëîâè õ õëîðèðîâàíè . Òàê, íàïðèìåð, ñîåäèíåíèå (8n) ìîæåò áûòü
ïîëó÷åíî ñ èñïîëüçîâàíèåì ðåàãåíòà, òàêîãî êàê ïåíòàõëîðèä ôîñôîðà, â ðàñòâîðèòåëå,
òàêîì êàê îêñèõëîðèä ôîñôîðà, ïðè òåìïåðàòóðå 0-150°Ñ.

[Ñòàäè  N7]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (8n) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (9n) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (10n). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À6] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  N8]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (10n) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (11n). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Î
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[Ñòàäè  Î1]
Íà ýòîé ñòàäèè ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  (1î) ïîäâåðãàþò îêèñëåíèþ ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2î). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ I2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  I.

[Ñòàäè  Î2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (2î) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ

ýòèëäèýòèëôîñôîíîàöåòàòîì â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíèå (3î).
Îñíîâàíè  âêëþ÷àþò ãèäðèä íàòðè  è äèèçîïðîïèëàìèä ëèòè . Ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò,

íàïðèìåð, òåòðàãèäðîôóðàí è N,N-äèìåòèëôîðìàìèä. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè
òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.

[Ñòàäè  Î3]
Íà ýòîé ñòàäèè ýôèðíîå ïðîèçâîäíîå ñîåäèíåíè  (3î) ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4î). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ Ñ16] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Ñ.

[Ñòàäè  Î4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (4î) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ

äèôåíèëôîñôîðèëàçèäîì â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (5î).
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Ðàñòâîðèòåëè äë  ðàññìàòðèâàåìîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò òîëóîë, òðåò-áóòàíîë,
òåòðàãèäðîôóðàí è äèõëîðìåòàí. Îñíîâàíè  âêëþ÷àþò òðåòè÷íûå àìèíû, òàêèå êàê
òðèýòèëàìèí è äèèçîïðîïèëýòèëàìèí. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè
òåìïåðàòóðå -50 - +50°Ñ.

[Ñòàäè  Î5]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (5î) ïîäâåðãàþò ïåðåãðóïïèðîâêå ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè 

(6î).
Òàêóþ ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â òðåò-áóòàíîëå ïðè òåìïåðàòóðå 50-100°Ñ.
[Ñòàäè  Î6]
Íà ýòîé ñòàäèè íèòðèëüíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  (6î) ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (7î). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ Í1]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Í.

[Ñòàäè  Î7]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (7î) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ êèñëîòîé ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (8î).
Êèñëîòû âêëþ÷àþò ñåðíóþ êèñëîòó, ñåðíóþ êèñëîòó è òðèôòîðóêñóñíóþ êèñëîòó.

Ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò â ñåá  ìåòàíîë, ýòàíîë, 1,4-äèîêñàí, âîäó è èõ ñìåñè.
Òåìïåðàòóðà, ïðè êîòîðîé îñóùåñòâë þò âçàèìîäåéñòâèå, íàõîäèòñ  â èíòåðâàëå 0-50°Ñ.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Ð

[Ñòàäè  Ð1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíè  (1ð) ïðîâîä ò çàùèòó ñ îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (2ð).
Â êà÷åñòâå ðåàãåíòà äë  çàùèòû -NH-ãðóïïû ìîæåò èñïîëüçîâàòüñ  îáû÷íûé ðåàãåíò,

èñïîëüçóåìûé äë  çàùèòû NH-ãðóïï. Òàê, íàïðèìåð, â òîì ñëó÷àå, êîãäà Rp3 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ðåàêöè  ìîæåò îñóùåñòâë òüñ  ïðè òåìïåðàòóðå
0-80°Ñ ñ èñïîëüçîâàíèåì ðåàãåíòà, òàêîãî êàê òðåò-áóòèëäèêàðáîíàò, â ðàñòâîðèòåëå,
òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, õëîðîôîðì, N,N-äèìåòèëôîðìàìèä è òåòðàãèäðîôóðàí, â
ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê ïèðèäèí, 4-àìèíîïèðèäèí, òðèýòèëàìèí è N,N-
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí.

[Ñòàäè  Ð2]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (2ð) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (3ð) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4ð). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è
[ñòàäèþ À2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.
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[Ñòàäè  Ð3]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (4ð) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (5ð). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ñïîñîá ïîëó÷åíè  Q
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[Ñòàäè  Q1]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (1q) ïîäâåðãàþò ãèäðîëèçó ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (2q).
Ðàñòâîðèòåëè äë  ýòîé ðåàêöèè âêëþ÷àþò òåòðàãèäðîôóðàí, ìåòàíîë è ýòàíîë. Êèñëîòû

âêëþ÷àþò íåîðãàíè÷åñêèå êèñëîòû, òàêèå êàê ñîë íà  è ñåðíà  êèñëîòà. Ðåàêöèþ ìîæíî
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ïðîâîäèòü ïðè òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.
[Ñòàäè  Q2]
Íà ýòîé ñòàäèè ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó ñîåäèíåíè  (2q) ïîäâåðãàþò ðåàêöèè îêèñëåíè  ñ

îáðàçîâàíèåì ñîåäèíåíè  (3q). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè I2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  I.

[Ñòàäè  Q3]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíè  (3q) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ

ìåòèëáåíçèëîêñèêàðáîíèëàìèíî(äèìåòîêñèôîñôîðèë)àöåòàòîì â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (4q).

Îñíîâàíè  âêëþ÷àþò ãèäðèä íàòðè , òðåò-áóòèëàò êàëè  è 8-äèàçàáèöèêëî[5.4.0]-7-
óíäåöåí. Ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò äèõëîðìåòàí, òåòðàãèäðîôóðàí è N,N-
äèìåòèëôîðìàìèä. Ðåàêöè  ìîæåò ïðîâîäèòüñ  ïðè òåìïåðàòóðå 0-100°Ñ.

[Ñòàäè  Q4]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíè  (4q) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ìåòèëàòîì íàòðè  ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (5q).
Â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåë  ìîæíî èñïîëüçîâàòü ìåòàíîë. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè

òåìïåðàòóðå 0-80°Ñ.
[Ñòàäè  Q5]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (5q) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì (6q) ñ

ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  (7q). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî
èñïîëüçîâàëèñü äë  [ñòàäèè À2] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Q6]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (7q) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ êèñëîòîé ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (8q). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî èñïîëüçîâàëèñü äë 
[ñòàäèè Î7] ñïîñîáà ïîëó÷åíè  Î.

[Ñòàäè  Q7]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (8q) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (9q). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

[Ñòàäè  Q8]
Íà ýòîé ñòàäèè ñîåäèíåíèå (7q) ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ àììèàêîì ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (10q).
Ðàñòâîðèòåëè äë  ðåàêöèè âêëþ÷àþò ìåòàíîë, ýòàíîë è âîäó. Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü

ïðè òåìïåðàòóðå 20-150°Ñ.
[Ñòàäè  Q9]
Íà ýòîé ñòàäèè îñóùåñòâë þò óäàëåíèå ãðóïïû Rp3 ñîåäèíåíè  (10q) ñ ïîëó÷åíèåì

ñîåäèíåíè  (11q). Ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü ïðè òåõ æå óñëîâè õ, ÷òî è [ñòàäèþ À13]
ñïîñîáà ïîëó÷åíè  À.

Ïåðå÷èñëåííûå äàëåå ñîåäèíåíè , èõ ñîëè èëè ãèäðàòû ÷ðåçâû÷àéíî ïîëåçíû â
êà÷åñòâå ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé â ñèíòåçå ñîåäèíåíè  (I) ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ.

Ñîåäèíåíè , èëè èõ ñîëè, èëè ãèäðàòû, ïðåäñòàâëåííûå îáùåé ôîðìóëîé

[ãäå R1 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â ïóíêòå [1];
Rp5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëîêñèãðóïïó, òðèòèëüíóþ ãðóïïó èëè

ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2NH2;
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Ò10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà];
Ñîåäèíåíè , èõ ñîëè èëè ãèäðàòû, îòâå÷àþùèå îáùåé ôîðìóëå

[ãäå R1 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â ïóíêòå [1];
Ò11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà èëè ãðóïïó îáùåé ôîðìóëû

Ò13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëîêñèêàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó èëè ôîðìèëüíóþ ãðóïïó];

Ñîåäèíåíè , èõ ñîëè èëè ãèäðàòû, îòâå÷àþùèå îáùåé ôîðìóëå

[ãäå R1 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â ïóíêòå [1];
Ò12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà];
Ñîåäèíåíè , èõ ñîëè èëè ãèäðàòû, îòâå÷àþùèå îáùåé ôîðìóëå

[ãäå Õ èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå â ïóíêòå [1], èñêëþ÷à  ñëó÷àé, êîãäà Õ
ïðåäñòàâë åò ñîáîé áåíçèëüíóþ ãðóïïó;

Ò21 è Ò22, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà;
Ò11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ îáùåé ôîðìóëîé

Ò13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëîêñèêàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó èëè ôîðìèëüíóþ ãðóïïó];

Ñîåäèíåíè , èõ ñîëè èëè ãèäðàòû, ïðåäñòàâëåííûå îáùåé ôîðìóëîé

[ãäå Õ è R1 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â ïóíêòå [1];
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Ò22 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà;
Ò13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëîêñèêàðáîíèëüíóþ

ãðóïïó èëè ôîðìèëüíóþ ãðóïïó].
Óêàçàííûå âûøå ñïîñîáû  âë þòñ  ðåïðåçåíòàòèâíûìè ñïîñîáàìè ïîëó÷åíè 

ñîåäèíåíè  (I) ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ. Èñõîäíûå ñîåäèíåíè  è ðàçëè÷íûå ðåàãåíòû,
èñïîëüçóåìûå â ñïîñîáàõ ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, ìîãóò
ïðåäñòàâë òü ñîáîé ñîëè, ãèäðàòû èëè ñîëüâàòû â çàâèñèìîñòè îò ïðèðîäû èñõîäíûõ
ñîåäèíåíèé, òèïà ðàñòâîðèòåëåé è ò.ï., è íåò ñïåöèàëüíûõ îãðàíè÷åíèé, êàñàþùèõñ  ýòèõ
âåùåñòâ, åñëè îíè íå èíãèáèðóþò îïèñàííûå ðåàêöèè. Òèï èñïîëüçóåìûõ ðàñòâîðèòåëåé
çàâèñèò îò ïðèðîäû èñõîäíûõ ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ðåàãåíòîâ è ò.ä. è êîíêðåòíî íå
ðåãëàìåíòèðóåòñ , åñëè òàêèå âåùåñòâà íå èíãèáèðóþò ðåàêöèþ è â äîñòàòî÷íîé ñòåïåíè
ðàñòâîð þò èñõîäíûå ìàòåðèàëû. Â òîì ñëó÷àå, êîãäà ñîåäèíåíèå (I) ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ ïîëó÷àþò â ñâîáîäíîì âèäå, ýòî ñîåäèíåíèå ìîæåò áûòü îáû÷íûì ñïîñîáîì
ïðåâðàùåíî â åãî ñîëü èëè ãèäðàò,  âë þùèåñ  âîçìîæíîé ôîðìîé óêàçàííîãî âûøå
ñîåäèíåíè  (I).

Â òîì ñëó÷àå, êîãäà ñîåäèíåíèå (I) ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïîëó÷àþò â âèäå ñîëè
èëè ãèäðàòà, òàêîé ïðîäóêò ìîæåò áûòü îáû÷íûì ñïîñîáîì ïåðåâåäåí â ñâîáîäíóþ ôîðìó
óêàçàííîãî âûøå ñîåäèíåíè  (I).

Êðîìå ýòîãî, ðàçëè÷íûå èçîìåðû ñîåäèíåíè  (I) ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ (íàïðèìåð,
ãåîìåòðè÷åñêèå èçîìåðû, ýíàíòèîìåðû, îáðàçîâàíèå êîòîðûõ ñâ çàíî ñ íàëè÷èåì
àñèììåòðè÷íîãî àòîìà óãëåðîäà, ðîòàìåðû (âðàùàòåëüíûå èçîìåðû), ñòåðåîèçîìåðû è
òàóòîìåðû) ìîãóò áûòü âûäåëåíû è î÷èùåíû îáû÷íûìè ñïîñîáàìè, òàêèìè êàê
ïåðåêðèñòàëëèçàöè , îáðàçîâàíèå äèàñòåðåîìåðíûõ ñîëåé, ôåðìåíòàòèâíîå ðàçäåëåíèå è
ðàçëè÷íûå õðîìàòîãðàôè÷åñêèå ìåòîäû (íàïðèìåð, òîíêîñëîéíà  õðîìàòîãðàôè ,
êîëîííà  õðîìàòîãðàôè  è ãàçîâà  õðîìàòîãðàôè ).

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, èõ ñîëè èëè ãèäðàòû ìîãóò áûòü îáû÷íûìè
ñïîñîáàìè âêëþ÷åíû â ñîñòàâ òàáëåòîê, ïîðîøêîâ, ÷àñòèö, ãðàíóë, òàáëåòîê ñ ïîêðûòèåì,
êàïñóë, ñèðîïîâ, ïèëþëü, èíãàë òîðîâ, ñâå÷åé, ïðåïàðàòîâ äë  èíúåêöèé, ìàçåé, ãëàçíûõ
ïðèòèðîê, ãëàçíûõ êàïåëü, êàïåëü äë  íîñà, óøíûõ êàïåëü, ïðèïàðîê, ëîñüîíîâ è ò.ï.
Òàêèå ðåöåïòóðû ìîãóò ñîñòàâë òüñ  ñ èñïîëüçîâàíèåì îáû÷íûõ ðàçáàâèòåëåé, ñâ çóþùèõ
âåùåñòâ, ñìàçûâàþùèõ âåùåñòâ, êðàñèòåëåé, âêóñîâûõ âåùåñòâ è, åñëè ýòî æåëàòåëüíî,
ñòàáèëèçàòîðîâ, ýìóëüãàòîðîâ, óñèëèòåëåé àáñîðáöèè, ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûõ àãåíòîâ,
ìîäóë òîðîâ ðÍ, êîíñåðâàíòîâ, àíòèîêñèäàíòîâ è ò.ï., à òàêæå ìàòåðèàëîâ, êîòîðûå
îáû÷íî èñïîëüçóþòñ  â êà÷åñòâå èíãðåäèåíòîâ ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ðåöåïòóð. Òàê,
íàïðèìåð, ïðåïàðàò äë  ïåðîðàëüíîãî ïðèìåíåíè  ìîæåò áûòü ïîëó÷åí ñìåøèâàíèåì
ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèìåíèìîé ñîëè ñ
ðàçáàâèòåëåì è, åñëè íóæíî, ñî ñâ çóþùèì, ðàçðûõëèòåëåì, ñìàçûâàþùèì àãåíòîì,
êðàñèòåëåì, âêóñîâûì âåùåñòâîì è ò.ï. è îáùåïðèí òûì ôîðìèðîâàíèåì ïîëó÷åííîé
ñìåñè â âèäå ïîðîøêîâ, ÷àñòèö, ãðàíóë, òàáëåòîê, òàáëåòîê ñ ïîêðûòèåì, êàïñóë è ò.ï.
Ïðèìåðàìè òàêèõ ìàòåðèàëîâ ìîãóò ñëóæèòü æèâîòíûå è ðàñòèòåëüíûå æèðû, íàïðèìåð
ñîåâîå ìàñëî, ãîâ æèé æèð è ñèíòåòè÷åñêèé ãëèöåðèä; óãëåâîäîðîäû, òàêèå êàê æèäêèé
ïàðàôèí, ñêâàëàí è òâåðäûé ïàðàôèí; ýôèðíûå ìàñëà, íàïðèìåð îêòèëäîäåöèëìèðèñòàò è
èçîïðîïèëìèðèñòàò; âûñøèå ñïèðòû, íàïðèìåð öåòîñòåàðèëîâûé ñïèðò è áåãåíèëîâûé
ñïèðò; ñèëèêîíîâûå ñìîëû; ñèëèêîíîâûå ìàñëà; ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà, òàêèå
êàê ïîëèîêñèýòèëåíîâûé ýôèð æèðíîé êèñëîòû, ýôèð ñîðáèòà è æèðíîé êèñëîòû, ýôèð
ãëèöåðèíà è æèðíîé êèñëîòû, ýôèð ïîëèîêñèýòèëåíñîðáèòà è æèðíîé êèñëîòû,
ïîëèîêñèýòèëåíîâîå ãèäðèðîâàííîå êàñòîðîâîå ìàñëî è ïîëèîêñèýòèëåí
ïîëèîêñèïðîïèëåíîâûé áëîê-ñîïîëèìåð; âîäíî-ðàñòâîðèìûå ïîëèìåðû, òàêèå êàê
ãèäðîêñèýòèëöåëëþëîçà, ïîëèàêðèëîâà  êèñëîòà, êàðáîêñèâèíèëîâûé ïîëèìåð,
ïîëèýòèëåíãëèêîëü, ïîëèâèíèëïèððîëèäîí è ìåòèëöåëëþëîçà; íèçøèå ñïèðòû, òàêèå êàê
ýòàíîë è èçîïðîïàíîë; ìíîãîàòîìíûå ñïèðòû, òàêèå êàê ãëèöåðèí, ïðîïèëåíãëèêîëü,
äèïðîïèëåíãëèêîëü è ñîðáèò; ñàõàðà, òàêèå êàê ãëþêîçà è ñàõàðîçà; íåîðãàíè÷åñêèé
ïîðîøîê, òàêîé êàê áåçâîäíà  êðåìíèåâà  êèñëîòà, ìàãíèéàëþìîñèëèêàò è ñèëèêàò
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àëþìèíè , à òàêæå î÷èùåííà  âîäà. Ïðèìåðàìè ðàçáàâèòåëåé ìîãóò ñëóæèòü ëàêòîçà,
ïøåíè÷íûé êðàõìàë, ñàõàð, ãëþêîçà, ìàííèò, ñîðáèò, êðèñòàëëè÷åñêà  öåëëþëîçà è
äèîêñèä êðåìíè . Â êà÷åñòâå ñâ çûâàþùèõ âåùåñòâ ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ , íàïðèìåð,
ïîëèâèíèëîâûé ñïèðò, ïîëèâèíèëîâûé ýôèð, ìåòèëöåëëþëîçà, ýòèëöåëëþëîçà, àðàâèéñêà 
êàìåäü, òðàãàêàíò, æåëàòèí, øåëëàê, ãèäðîêñèïðîïèëìåòèëöåëëþëîçà,
ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà, ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, ïîëèïðîïèëåíãëèêîëü-
ïîëèîêñèýòèëåíîâûé áëîê-ñîïîëèìåð è ìåãëþìèí. Ïðèìåðàìè ðàçðûõëèòåëåé ìîãóò
ñëóæèòü êðàõìàë, àãàð, ïîðîøîê æåëàòèíà, êðèñòàëëè÷åñêà  öåëëþëîçà, êàðáîíàò êàëüöè ,
áèêàðáîíàò íàòðè , öèòðàò êàëüöè , äåêñòðèí, ïåêòèí è êàëüöèéêàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçà.
Ïðèìåðàìè ñìàçûâàþùèõ âåùåñòâ ìîãóò ñëóæèòü ñòåàðàò ìàãíè , òàëüê,
ïîëèýòèëåíãëèêîëü, îêñèä êðåìíè  è ãèäðèðîâàííîå ðàñòèòåëüíîå ìàñëî. Â êà÷åñòâå
êðàñèòåëåé ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèìåíèìûå âåùåñòâà. Ïðèìåðàìè
ïðèäàþùèõ âêóñ âåùåñòâ ìîãóò ñëóæèòü ïîðîøîê êàêàî, ì òíà  êàìôàðà,
àðîìàòèçèðîâàííûé ïîðîøîê èç ìàñëà ïåðå÷íîé ì òû, êàìôàðà Borneo è ïîðîøîê êîðèöû.
Òàáëåòêè è ãðàíóëû ìîãóò áûòü ïîêðûòû ñàõàðîì èëè, åñëè íåîáõîäèìî, ìîæåò áûòü
íàíåñåíî äðóãîå ïîäõîä ùåå ïîêðûòèå. Ðàñòâîðû, íàïðèìåð ñèðîïû èëè ïðåïàðàòû äë 
èíúåêöèé, ìîãóò áûòü èçãîòîâëåíû ñìåøèâàíèåì ñîåäèíåíèé ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ
èëè èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèìåíèìûõ ñîëåé ñ ìîäóë òîðîì ðÍ, ñîëþáèëèçèðóþùèì
àãåíòîì, èçîòîíè÷åñêèì àãåíòîì è ò.ï. è, åñëè íåîáõîäèìî, ñî âñïîìîãàòåëüíûì
ðàñòâîð þùèì àãåíòîì, ñòàáèëèçàòîðîì è ò.ï. Íåò êîíêðåòíûõ îãðàíè÷åíèé, êàñàþùèõñ 
ñïîñîáîâ ïîëó÷åíè  ïðåïàðàòîâ äë  íàðóæíîãî ïðèìåíåíè , è òàêèå ïðåïàðàòû ìîãóò áûòü
ïðèãîòîâëåíû îáû÷íûìè ñïîñîáàìè. Â êà÷åñòâå îñíîâû ïðåïàðàòîâ äë  íàðóæíîãî
ïðèìåíåíè  ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  ðàçíîîáðàçíûå ìàòåðèàëû, îáû÷íî ïðèìåí åìûå äë 
ïðîèçâîäñòâà ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ, êâàçèëåêàðñòâ, êîñìåòè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ è
ò.ï. Ïðèìåðàìè òàêèõ îñíîâíûõ ìàòåðèàëîâ ìîãóò ñëóæèòü æèâîòíûå è ðàñòèòåëüíûå
ìàñëà, ìèíåðàëüíûå ìàñëà, ýôèðíûå ìàñëà, âîñê, âûñøèå ñïèðòû, æèðíûå êèñëîòû,
ñèëèêîíîâîå ìàñëî, ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà, ôîñôîëèïèäû, ñïèðòû,
ìíîãîàòîìíûå ñïèðòû, âîäíî-ðàñòâîðèìûå ïîëèìåðû, ãëèíû è î÷èùåííà  âîäà. Êðîìå
ýòîãî, ïðåïàðàòû ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ äë  íàðóæíîãî ïðèìåíåíè , åñëè
íåîáõîäèìî, ìîãóò ñîäåðæàòü ìîäóë òîðû ðÍ, àíòèîêñèäàíòû, õåëàòèðóþùèå àãåíòû,
àíòèáàêòåðèàëüíûå/ïðîòèâîãðèáêîâûå àãåíòû, êðàñèòåëè, äåçîäîðàíòû è ò.ï. Îäíàêî
ïðåïàðàòû äë  íàðóæíîãî ïðèìåíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ íå îãðàíè÷èâàþòñ 
îñíîâíûìè ìàòåðèàëàìè óêàçàííûõ òèïîâ. Ïðè íåîáõîäèìîñòè òàêèå ïðåïàðàòû ìîãóò
ñîäåðæàòü ñòèìóë òîðû äèôôåðåíöèðîâêè, àãåíòû, óëó÷øàþùèå êðîâîñíàáæåíèå,
ïðîòèâîìèêðîáíûå àãåíòû, ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå àãåíòû, àêòèâàòîðû êëåòîê, âèòàìèíû,
àìèíîêèñëîòû, óâëàæíèòåëè, êåðàòîëèòè÷åñêèå àãåíòû è ò.ï. Êîëè÷åñòâî ïåðå÷èñëåííûõ
âûøå îñíîâíûõ ìàòåðèàëîâ ðåãóëèðóåòñ  òàêèì îáðàçîì, ÷òîáû îíî ïîïàäàëî â èíòåðâàë
êîíöåíòðàöèé, èñïîëüçóåìûé äë  ïîëó÷åíè  îáû÷íûõ ïðåïàðàòîâ íàðóæíîãî ïðèìåíåíè .

Ïðè ââåäåíèè ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, åãî ñîëè èëè ãèäðàòà ôîðìû
ñîåäèíåíè  íå ðåãëàìåíòèðóþòñ  è ñîåäèíåíèå ìîæåò ïðèìåí òüñ  îáû÷íûì ïåðîðàëüíûì
èëè ïàðåíòåðàëüíûì ñïîñîáîì. Òàê, íàïðèìåð, ñîåäèíåíèå ìîæåò ââîäèòüñ  â âèäå
ñòàíäàðòíîé ëåêàðñòâåííîé ôîðìû, òàêîé êàê òàáëåòêè, ïîðîøêè, ãðàíóëû, êàïñóëû,
ñèðîïû, ïèëþëè, èíãàë òîðû, ñâå÷è, ïðåïàðàòû äë  èíúåêöèé, ìàçè, ãëàçíûå ìàçè,
ãëàçíûå êàïëè, êàïëè â íîñ, óøíûå êàïëè, êîìïðåññû è ëîñüîíû. Äîçà ôàðìàöåâòè÷åñêîãî
ïðåïàðàòà ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîæåò âûáèðàòüñ  â çàâèñèìîñòè îò ò æåñòè
ñèìïòîìîâ, âîçðàñòà, ïîëà è ìàññû ïàöèåíòà, ôîðìû ñîåäèíåíè , òèïà ñîëè, ïðèðîäû
çàáîëåâàíè  è ò.ï.

Äîçèðîâêà ìîæåò ìåí òüñ  â çàâèñèìîñòè îò òèïà çàáîëåâàíè , ò æåñòè ñèìïòîìîâ,
âîçðàñòà è ïîëà ïàöèåíòà, ëåêàðñòâåííîé ïåðåíîñèìîñòè è ò.ï. Ôàðìàöåâòè÷åñêèé àãåíò
ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïðèìåí þò îäèí èëè íåñêîëüêî ðàç ñ äîçîé îò 0,03 äî 1000
ìã/âçðîñëûé ïàöèåíò/äåíü, ïðåäïî÷òèòåëüíî 0,10-500 ìã/âçðîñëûé ïàöèåíò/äåíü, áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî 0,1-100 ìã/âçðîñëûé ïàöèåíò/äåíü. Äîçà èíúåêöèè ìîæåò ñîñòàâë òü 1-
3000 ìêã/êã, ïðåäïî÷òèòåëüíî 3-1000 ìêã/êã.
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Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû, íàïðèìåð, ñïîñîáàìè,
îïèñàííûìè â ñëåäóþùèõ äàëåå ïðèìåðàõ. Îäíàêî ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ íèêîèì îáðàçîì íå îãðàíè÷åíû êîíêðåòíûìè ïðèìåðàìè, îïèñàííûìè äàëåå.

[Ïðèìåðû ïîëó÷åíè ]
Ïðèìåð ïîëó÷åíè  1
òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-

èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
(à) òðåò-Áóòèë-5-ìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 1,0 ã 5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà, 16 ìã 4-

äèìåòèëàìèíîïèðèäèíà, 1,6 ã äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà è 5 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà,
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Çàòåì ê ðàñòâîðó äîáàâë þò
0,5 ìë òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 300 ìã äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà, è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò 5 ìë òðåò-áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà è ñìåñü îõëàæäàþò
ëüäîì. Ïîëó÷åííûå êðèñòàëëû ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé ñ ïîëó÷åíèåì 1,63 ã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,72 (ñ, 9Í), 3,39 (ñ, 3Í), 8,38 (ñ, 1H), 8,54 (ñ, 1H).
b) 2-Õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
8,4 ìë ãåêñàìåòèëäèñèëàçèäà ëèòè  (1,0 Ì òåòðàãèäðîôóðàíîâûé ðàñòâîð) â òå÷åíèå

îäíîãî ÷àñà äîáàâë þò ïî êàïë ì ê 300 ìë òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî
1,68 ã òðåò-áóòèë-5-ìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-1-êàðáîíîâîé
êèñëîòû è 4,15 ã ãåêñàõëîðýòàíà â àòìîñôåðå àçîòà ïðè 0°Ñ. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 2 í. âîäíî-àììèà÷íûé ðàñòâîð è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò äî
50 ìë è ïðîìûâàþò 20 ìë òðåò-áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà. Ðàñòâîð ïîäêèñë þò
êîíöåíòðèðîâàííîé ñîë íîé êèñëîòîé. Îáðàçîâàâøèéñ  îñàäîê ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé è
ïðîìûâàþò ïîñëåäîâàòåëüíî 10 ìë âîäû è 10 ìë òðåò-áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà. Òàêèì
îáðàçîì ïîëó÷àþò 1,03 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,45 (ñ, 9Í) 3,72 (ñ, 3Í), 8,33 (ñ, 1H).
(c) 3-(2-Áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
7,72 ã 2-õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà ñóñïåíäèðóþò â 400

ìë òåòðàãèäðîôóðàíà â àòìîñôåðå àçîòà è äîáàâë þò 14,22 ã òðèôåíèëôîñôèíà è 3,85 ã 2-
áóòèí-1-îëà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî 0°Ñ. Äîáàâë þò ïî êàïë ì 100 ìë
òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 12,55 ã äè-òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà
àçîäèêàðáîíîâîé êèñëîòû, è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ.
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ê îñòàòêó äîáàâë þò 50 ìë
äèõëîðìåòàíà è 50 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15
÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñàäîê
ðàñòâîð þò â 400 ìë ýòèëàöåòàòà è ïðîìûâàþò 200 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà
íàòðè . Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò 100 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò,
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé
îñàäîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì
îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (4:1), ïîëó÷àþò 8,78 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,82 (ò, J=2,3 Ãö, 3Í), 3,87 (ñ, 3Í), 5,32 (êâ, J=2,3 Ãö, 2Í), 8,19 (ñ, 1H).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-èìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
5 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò ê ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 1,183

ã 3-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà, 0,829 ã
êàðáîíàòà êàëè  è 1,395 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
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íàãðåâàþò ïðè 130°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è äîáàâë þò 50 ìë
âîäû. Çàòåì ñìåñü ýêñòðàãèðóþò 100 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé äâàæäû
ïðîìûâàþò 50 ìë âîäû è çàòåì 50 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè .
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñàäîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (1:4),
ïîëó÷àþò 1,916 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,52 (ñ, 9Í), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3Í), 3,38-3,42 (ì, 4Í), 3,61-3,64 (ì, 4Í), 3,85

(ñ, 3Í), 5,09 (êâ, J=2,3 Ãö, 2Í), 8,13 (ñ, 1Í).
Ïðèìåð ïîëó÷åíè  2
òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë-2,6-äèõëîð-7Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
(à) 7-(2-Áóòèíèë)-3-ìåòèë-3,7-äèãèäðîïóðèí-2,6-äèîí
55,3 ìë 1-áðîì-2-áóòèíà è 84,9 ã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè  äîáàâë þò ê ñìåñè 100 ã

3-ìåòèëêñàíòèíà [CAS No. 1076-22-8] è 1000 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà. Ïîëó÷åííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 1000 ìë âîäû è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ïîëó÷åííûé áåëûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò. Áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî
ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì òðåò-áóòèëìåòèëîâûì ýôèðîì. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò 112 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,82 (ò, J=2,2 Ãö, 3H), 3,34 (ñ, 3H), 5,06 (êâ, J=2,2 Ãö, 2H), 8,12 (ñ, 1H), 11,16 (óø.ñ, 1H).
(b) 7-(2-Áóòèíèë)-8-õëîð-3-ìåòèë-3,7-äèãèäðîïóðèí-2,6-äèîí
112 ã 7-(2-áóòèíèë)-3-ìåòèë-3,7-äèãèäðîïóðèí-2,6-äèîíà ðàñòâîð þò â 2200 ìë N,N-

äèìåòèëôîðìàìèäà è äîáàâë þò 75,3 ã N-õëîðñóêöèíèìèäà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 2200 ìë âîäû è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1,5
÷àñà. Îáðàçîâûâàâøèéñ  áåëûé îñàäîê ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé è ïîñëåäîâàòåëüíî
ïðîìûâàþò âîäîé è òðåò-áóòèëìåòèëîâûì ýôèðîì. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò 117 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,78 (ò, J=2,0 Ãö, 3H), 3,30 (ñ, 3H), 5,06 (êâ, J=2,0 Ãö, 2H), 11,34 (óø.ñ, 1H).
(ñ) 7-(2-Áóòèíèë)-2,6,8-òðèõëîð-7Í-ïóðèí
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 2,52 ã 7-(2-áóòèíèë)-8-õëîð-3-ìåòèë-3,7-äèãèäðîïóðèí-2,6-äèîíà

è 100 ìë îêñèõëîðèäà ôîñôîðà ïåðåìåøèâàþò ïðè 120°Ñ â òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Ïîñëå
îõëàæäåíè  ðåàêöèîííîé ñìåñè ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 4,15 ã ïåíòàõëîðèäà ôîñôîðà.
Ïîëó÷åííóþ â ðåçóëüòàòå ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 120°Ñ â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ. Ïîñëå
îõëàæäåíè  ðåàêöèîííîãî ðàñòâîðà äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â òåòðàãèäðîôóðàíå. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð
âëèâàþò â íàñûùåííûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Ïîëó÷åííûé â ðåçóëüòàòå îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé, çàòåì
íàñûùåííûì ðàññîëîì è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå (ýòèëàöåòàò-ãåêñàí, 1:3),
ïîëó÷à  2,40 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,82 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 5,21 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë-2,6-äèõëîð-7Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü èç 2,4 ã 7-(2-áóòèíèë)-2,6,8-òðèõëîð-7Í-ïóðèíà, 1,46 ã áèêàðáîíàòà íàòðè ,

2,43 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 45 ìë àöåòîíèòðèëà ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ 20 ìèíóò. Çàòåì äîáàâë þò 0,73 ã áèêàðáîíàòà
íàòðè  è 1,21 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ
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ýòèëàöåòàò-âîäà è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé, ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
îáðàáàòûâàþò äèýòèëîâûì ýôèðîì. Îáðàçîâàâøèåñ  êðèñòàëëû ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé è
ïðîìûâàþò äèýòèëîâûì ýôèðîì. Òàêèì îáðàçîì, ïîëó÷àþò 3,0 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè  â âèäå òâåðäîãî áåëîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,42 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,48-3,55 (ì, 4H), 3,57-3,63 (ì, 4H), 4,89 (êâ, J=2 Ãö, 2H).
[Ïðèìåðû]
Ïðèìåð 1
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-[7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1Í-ïóðèí-2-èëîêñè]àöåòàòà
(à) [7-Áåíçèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-äèìåòèëïðîïèîíàò
8,66 ã 7-áåíçèëêñàíòèíà ðàñòâîð þò â 300 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è äîáàâë þò 1,57

ã ãèäðèäà íàòðè  è 7,7 ìë õëîðìåòèëïèâàëàòà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è
ïðîìûâàþò âîäîé è 1 í. ðàñòâîðîì ñîë íîé êèñëîòû. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è ôèëüòðóþò. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå.
Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (1:1), ïîëó÷àþò 2,66
ã âåùåñòâà óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,18 (ñ, 9H), 5,45 (ñ, 2H), 6,06 (ñ, 2H), 7,34-7,39 (ì, 5H), 7,58 (ñ, 1H), 8,18 (ñ, 1H).
(b) [7-Áåíçèë-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàò
2,66 ã [7-áåíçèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàòà ðàñòâîð þò â 30 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è äîáàâë þò 1,6 ã
êàðáîíàòà êàëè  è 1 ìë éîäèñòîãî ìåòèëà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è
ïðîìûâàþò âîäîé è 1 í. ðàñòâîðîì ñîë íîé êèñëîòû. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è ôèëüòðóþò. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê îáðàáàòûâàþò òîëóîëîì. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò 2,16 ã âåùåñòâà
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,18 (ñ, 9H), 3,41 (ñ, 3H), 5,49 (ñ, 2H), 6,11 (ñ, 2H), 7,26-7,39 (ì, 5H), 7,57 (ñ, 1H).
(ñ) [1-Ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-2,2-äèìåòèëïðîïèîíàò
2,349 ã [7-áåíçèë-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàòà ðàñòâîð þò â 100 ìë óêñóñíîé êèñëîòû è ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 ã
êàòàëèçàòîðà, ïðåäñòàâë þùåãî ñîáîé 10% ïàëëàäè  íà óãëå. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â àòìîñôåðå âîäîðîäà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ñìåñü
ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò ñ ïîëó÷åíèåì 1,871 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,19 (ñ, 9H), 3,48 (ñ, 3H), 6,17 (ñ, 2H), 7,83 (ñ, 1H).
(d) [7-(2-Õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàò
1,60 ã [1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàòà, 1,83 ã 2-õëîðôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû è 1,5 ã àöåòàòà ìåäè (II)
ñóñïåíäèðóþò â 30 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è â ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ äîáàâë þò 3 ìë
ïèðèäèíà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 äíåé.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ôèëüòðóþò ÷åðåç êîðîòêóþ êîëîíêó, çàïîëíåííóþ ñèëèêàãåëåì, è
ôèëüòðàò ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé,
âîäîé è íàñûùåííûì ðàññîëîì, çàòåì ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è
ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â ýôèðå è ñóñïåíçèþ
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ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå.
Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2), ïîëó÷àþò 724
ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

(å) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-3-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-1-ìåòèë-2,6-
äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

724 ìã [7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-2,2-
äèìåòèëïðîïèîíàòà ñóñïåíäèðóþò â 15 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è â ñóñïåíçèþ
äîáàâë þò 760 ìã N-õëîðñóêöèíèìèäà. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå
íî÷è è çàòåì ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïðîìûâàþò âîäîé è 1 í.
ñîë íîé êèñëîòîé, ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò 764 ìã [8-õëîð-7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-2,6-
äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-2,2-äèìåòèëïðîïèîíàòà. Ïîëó÷åííîå âåùåñòâî
ñìåøèâàþò ñ 4 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà. Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 150°Ñ è
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è âîäó, â
ðåçóëüòàòå ÷åãî ñìåñü ðàçäåë åòñ  íà ñëîè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò 1 í. ðàñòâîðîì
ñîë íîé êèñëîòû è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2),
ïîëó÷àþò 724 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

(f) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-
èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-3-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-
2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò ðàñòâîð þò â ñìåñè,
ñîñòî ùåé èç 10 ìë ìåòàíîëà è 20 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà, è ê ñìåñè äîáàâë þò 200 ìã
ãèäðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
íî÷è. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è
çàòåì ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â ýôèðå è ñìåñü
ôèëüòðóþò. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò 450 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,35 (ñ, 9H), 3,04 (ñ, 3H), 3,06-3,12 (ì, 4H), 3,17-3,22 (ì, 4H), 7,48 (äò, J=

1,6, 7,6 Ãö, 1H), 7,53 (äò, J=2,0, 7,6 Ãö, 1H), 7,63 (ää, J=2,0, 8,0 Ãö, 1H), 7,65
(ää, J=1,6, 8,0 Ãö, 1H).

(g) òðåò-Áóòèë-4-[2-õëîð-7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò (g-1) è òðåò-áóòèë-4-[2,6-äèõëîð-7-(2-õëîðôåíèë)-7Í-ïóðèí-8-
èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò (g-2)

78 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-
8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 3 ìë îêñèõëîðèäà ôîñôîðà è ïîëó÷åííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 120°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê ðàñòâîð þò â 1 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà. Ðàñòâîð âûëèâàþò â ñóñïåíçèþ, ñîñòî ùóþ
èç 50 ìã äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà, 1 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è 0,5 ìë âîäû, ñîäåðæàùåé
100 ìã áèêàðáîíàòà íàòðè . Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è ïðîìûâàþò âîäîé.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2),
ïîëó÷àþò 16 ìã òðåò-áóòèë-4-[2,6-äèõëîð-7-(2-õëîðôåíèë)-7Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà, à èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (1:9), ïîëó÷àþò 10
ìã òðåò-áóòèë-4-[2-õëîð-7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà.

(h) Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-[7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-
äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-èëîêñè]àöåòàòà

10 ìã òðåò-áóòèë-4-[2-õëîð-7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]
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ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 10 ìã ýòèëãëèêîë òà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë N-ìåòèëïèððîëèäîíà
è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì
è ñìåñü ïðîìûâàþò 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò 24 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-
(2-õëîðôåíèë)-2-ýòîêñèêàðáîíèëìåòîêñè-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà. 8 ìã ïîëó÷åííîãî ñîåäèíåíè  ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì
ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 2,11 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 447 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 2
Òðèôòîðàöåòàò [7-(2-õëîðôåíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-

ïóðèí-2-èëîêñè]àöåòàòà
16 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-2-ýòîêñèêàðáîíèëìåòîêñè-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ñìåøèâàþò ñ 0,4 ìë ìåòàíîëà è 0,1 ìë 5
í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü âûñòàèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ
êèñëîòó. Ïîäêèñëåííûé ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è
ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé
ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 2,45 ìã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 419 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 3
[7-(2-Õëîðôåíèë)-2-öèêëîáóòèëîêñè-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îí
(à) [7-Áåíçèë-3-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-

1-èë]ìåòèë-2,2-äèìåòèëïðîïèîíàò
9,54 ã 7-áåíçèëêñàíòèíà ðàñòâîð þò â 250 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó

ðàñòâîðó äîáàâë þò 17 ã êàðáîíàòà êàëè  è 14,2 ìë õëîðìåòèëïèâàëàòà. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è
ïðîìûâàþò âîäîé è 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì ôèëüòðóþò. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè
è îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì
îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2), ïîëó÷àþò 12,8 ã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

(b) [3-(2,2-Äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-1-èë]ìåòèë-
2,2-äèìåòèëïðîïèîíàò

Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, îáðàáàòûâà  [7-áåíçèë-3-(2,2-
äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-1-èë]ìåòèë-2,2-
äèìåòèëïðîïèîíàò ïî ñïîñîáó, èñïîëüçóåìîìó â ïðèìåðå (1ñ).

(ñ) [7-(2-Õëîðôåíèë)-3-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-
òåòðàãèäðîïóðèí-1-èë]ìåòèë-2,2-äèìåòèëïðîïèîíàò

Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, îáðàáàòûâà  [3-(2,2-
äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-1-èë]ìåòèë-2,2-
äèìåòèëïðîïèîíàò ïî ñïîñîáó, èñïîëüçóåìîìó â ïðèìåðå (1d).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,16 (ñ, 9H), 1,22 (ñ, 9H), 5,99 (ñ, 2H), 6,19 (ñ, 2Í), 7,42-7,52 (ì, 3H), 7,58-

7,61 (ì, 1Í), 7,73 (ñ, 1Í).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-1,3-áèñ-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-

2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, îáðàáàòûâà  [7-(2-õëîðôåíèë)-3-(2,2-
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äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-1-èë]ìåòèë 2,2-
äèìåòèëïðîïèîíàò ïî ñïîñîáó, èñïîëüçóåìîìó â ïðèìåðå (1å).

1H-ßÐÌ(CDCl3)
δ 1,16 (ñ, 9H), 1,23 (ñ, 9H), 1,44 (ñ, 9H), 3,20-3,35 (ì, 4H), 3,32-3,37 (ì, 4H),

5,92 (ñ, 2H), 6,09 (ñ, 2H), 7,41-7,49 (ì, 2H), 7,52-7,57 (ì, 2Í).
(å) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-1-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-

2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
2,227 ã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-1,3-áèñ(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-

äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â ñìåñè,
ñîñòî ùåé èç 10 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è 20 ìë ìåòàíîëà, çàòåì ê ðàñòâîðó äîáàâë þò
0,518 ìë 1,8-äèàçàáèöèêëî[5,4,0]óíäåö-7-åíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ê ñìåñè äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è îñàæäåííîå
òâåðäîå âåùåñòâî ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé. Òâåðäûé ìàòåðèàë ñóøàò ñ ïîëó÷åíèåì 1,025 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,16 (ñ, 9H), 1,44 (ñ, 9H), 3,22-3,24 (ì, 4H), 3,33-3,35 (ì, 4H), 5,90 (ñ, 2H),

7,43-7,47 (ì, 2H), 7,51-7,57 (ì, 2H), 8,71 (óø, 1H).
(f) 7-(2-Õëîðôåíèë)-2-öèêëîáóòèëîêñè-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îí
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-õëîðôåíèë)-1-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèëîêñèìåòèë)-2,6-äèîêñî-

2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,3 ìë N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,05 ìë áðîìöèêëîáóòàíà è 20 ìã
êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Â
ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïðîìûâàþò âîäîé.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â ìåòàíîëå è ê ðàñòâîðó äîáàâë þò
5 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íåéòðàëèçóþò 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé è
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì
ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,89 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 375 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 4
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1Í-ïóðèí-2-èëîêñè]ôåíèëàöåòàòà
(à) [7-(2-Áóòèíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàò
1,871 ã [1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàòà ðàñòâîð þò â 30 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 1,5 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,7 ìë 2-áóòèíèëáðîìèäà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è
ïðîìûâàþò âîäîé è 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì ôèëüòðóþò. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè
è îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì
îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2), ïîëó÷àþò 2,12 ã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

(b) 7-(2-Áóòèíèë)-1-ìåòèë-3,7-äèãèäðîïóðèí-2,6-äèîí
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, îáðàáàòûâà  [7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2,6-

äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-2,2-äèìåòèëïðîïèîíàò ïî ñïîñîáó,
èñïîëüçóåìîìó â ïðèìåðå (1f).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,91 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,39 (ñ, 3H), 5,10 (ñ, 2H), 7,93 (ñ, 1H), 10,62 (ñ, 1H).
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(c) òðåò-Áóòèë 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, îáðàáàòûâà  7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-3,7-
äèãèäðîïóðèí-2,6-äèîí ïî ñïîñîáó, èñïîëüçóåìîìó â ïðèìåðå (1å).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,37 (ñ, 3H), 3,37-3,39 (ì, 4H), 3,58-3,60

(ì, 4H), 4,87 (ñ, 2H), 9,68 (ñ, 1H).
(d) Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-èëîêñè]ôåíèëàöåòàòà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-

èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 10 ìã ìåòèë-2-áðîìôåíèëàöåòàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è
ñìåñü ïðîìûâàþò âîäîé è 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû
(ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,07 ìã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 451 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 5
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-öèêëîãåêñèëîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  éîäöèêëîãåêñàí âìåñòî ìåòèë-2-áðîìôåíèëàöåòàòà â ïðèìåðå (4d) è ñëåäó 

ñïîñîáó ïðèìåðà 4, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
ÌÑ m/e (ESI) 385 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 6
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-áóòîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  2-áðîìáóòàí âìåñòî ìåòèë-2-áðîìôåíèëàöåòàòà â ïðèìåðå (4d) è ñëåäó 

ñïîñîáó ïðèìåðà 4, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
ÌÑ m/e (ESI) 359 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 7
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-öèêëîïåíòèëîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  áðîìöèêëîïåíòàí âìåñòî ìåòèë-2-áðîìôåíèëàöåòàòà â ïðèìåðå (4d) è

ñëåäó  ñïîñîáó ïðèìåðà 4, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
ÌÑ m/e (ESI) 371 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 8
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-

ïóðèí-2-èëîêñè]áóòàíîàòà
Èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð 2-áðîìáóòàíîâîé êèñëîòû âìåñòî ìåòèë-2-áðîìôåíèëàöåòàòà

â ïðèìåðå (4d), ñëåäó  ñïîñîáó ïðèìåðà 4, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
ÌÑ m/e (ESI) 417 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 9
Ýòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-

èëîêñè]ïðîïèîíàò
Èñïîëüçó  ýòèë-2-áðîìïðîïèîíàò âìåñòî ìåòèë-2-áðîìôåíèëàöåòàòà â ïðèìåðå (4d),

ñëåäó  ñïîñîáó ïðèìåðà 4, ïîëó÷àþò òðèôòîðàöåòàò óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
Ïîëó÷åííîå ñîåäèíåíèå ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêîé î÷èñòêå ñ èñïîëüçîâàíèåì NH-
ñèëèêàãåë  (ñèëèêàãåëü, ïîâåðõíîñòü êîòîðîãî ìîäèôèöèðîâàíà àìèíîãðóïïàìè, Fuji
Silysia Chemical Ltd. NH-DM 2035). Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç
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ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ìåòàíîë (20:1).
ÌÑ m/e (ESI) 404 (MH+).
Ïðèìåð 10
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-

ïóðèí-2-èëîêñè]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-8-

èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 10 ìã ýòèë-2-áðîìïðîïèîíàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå íî÷è ïðè 50°Ñ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïðîìûâàþò âîäîé è 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò ñ ïîëó÷åíèåì òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-(1-êàðáîêñèýòîêñè)-1-ìåòèë-6-
îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà. Ýòî ñîåäèíåíèå ðàñòâîð þò â
0,4 ìë ýòàíîëà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,1 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà
ãèäðîêñèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ê
ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå
ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,37 ìã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 375 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 11
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
(à) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò (à-1) è òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèõëîð-7Í-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò (à-2)

5,127 ã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2,6-äèîêñî-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-ïóðèí-
8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 75 ìë îêñèõëîðèäà ôîñôîðà è ïîñëå ýòîãî
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 120°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê ðàñòâîð þò â 50 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð âûëèâàþò â
ñóñïåíçèþ, ñîñòî ùóþ èç 7 ã äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà, 50 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà, 100 ã
áèêàðáîíàòà íàòðè  è 200 ìë âîäû, è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è ïðîìûâàþò âîäîé.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí:ýòèëàöåòàò (1:1),
ïîëó÷àþò 1,348 ã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèõëîð-7Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà [1H-ßÌÐ (CDCl3) δ 1,50 (ñ, 9Í), 1,87 (ò, J=2,4 Ãö, 3Í), 3,64 (ì, 8H),
4,81 (êâ, J=2,4 Ãö, 2Í)], à èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (1:9),
ïîëó÷àþò 1,238 ã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-
ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà [1H-ßÌÐ (CDCl3) δ 1,49 (ñ, 9Í), 1,83 (ò, J=2,4
Ãö, 3Í), 3,42-3,44 (ì, 4H), 3,59-3,62 (ì, 4H), 3,73 (ñ, 3H), 4,93 (êâ, J=2,4 Ãö, 2Í)].

(b) Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-
äèãèäðîïóðèí-6-îíà

8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë ìåòàíîëà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 10 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó
è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
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àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,72 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 317 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 12
7-(2-Áóòèíèë)-2-ýòîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îí
Ñëåäó  ñïîñîáó ïðèìåðà 11 è èñïîëüçó  ýòàíîë âìåñòî ìåòàíîëà â ïðèìåðå (11b),

ïîëó÷àþò òðèôòîðàöåòàò óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè . Ïîëó÷åííîå ñîåäèíåíèå
ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêîé î÷èñòêå ñ èñïîëüçîâàíèåì NH-ñèëèêàãåë . Òàêèì îáðàçîì
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå áûëî ïîëó÷åíî èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò-ìåòàíîë (20:1).

1H-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,42 (ò, J=7,2 Ãö, 3H), 1,82 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,02-3,06 (ì, 4H), 3,40-3,42 (ì,

4H), 3,46 (ñ, 3H), 4,51 (êâ, J=7,2 Ãö, 2H), 4,90 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H).
ÌÑ m/e (ESI) 331 (MH+).
Ïðèìåð 13
Ýòèë-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]

àöåòàò
Ïðèìåð 14
[7-(2-Áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]

óêñóñíà  êèñëîòà
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]àöåòàòà è òðèôòîðàöåòàò [7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-
èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû [ÌÑ m/e (ESI) 361(MH+-CF3COOH)]
ïîëó÷àþò îáðàáîòêîé òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-
ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ýòèë-2-ãèäðîêñèàöåòàòîì, âìåñòî ýòàíîëà, ñëåäó 
ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 11. Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-
(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]àöåòàòà ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêîé
î÷èñòêå ñ èñïîëüçîâàíèåì NH-ñèëèêàãåë . Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé
ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ìåòàíîë (20:1), ïîëó÷àþò ýòèë-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-
(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]àöåòàò [1H-ßÌÐ (CDCl3) δ 1,29 (ò, J=7,2
Ãö, 3H), 1,83 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,02-3,06 (ì, 4H), 3,38-3,41 (ì, 4H), 3,55 (ñ, 3H),
4,22 (êâ, J=7,2 Ãö, 2H), 4,90 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 5,03 (ñ, 2H). ÌÑ m/e (ESI) 389(MH+)].

Ïðèìåð 15
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 13, èñïîëüçó  2-ìåòîêñèýòàíîë âìåñòî ýòèë-2-

ãèäðîêñèàöåòàòà, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
ÌÑ m/e (ESI) 361 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 16
Ýòèë-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-

èëîêñè]öèêëîïðîïàíêàðáîêñèëàò
Èñïîëüçó  ýòèë-1-ãèäðîêñèöèêëîïðîïàíêàðáîêñèëàò âìåñòî ýòèë-2-ãèäðîêñèàöåòàòà â

ïðèìåðå 13, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò òðèôòîðàöåòàò
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè . Ïîëó÷åííîå ñîåäèíåíèå ïîäâåðãàþò
õðîìàòîãðàôè÷åñêîé î÷èñòêå ñ èñïîëüçîâàíèåì NH-ñèëèêàãåë . Óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ìåòàíîë (20:1).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,19 (ò, J=7,2 Ãö, 3H), 1,39-1,42 (ì, 2H), 1,67-1,71 (ì, 2H), 1,83 (ò, J=2,4 Ãö,

3H), 3,02-3,05 (ì, 4H), 3,37-3,40 (ì, 4H), 3,49 (ñ, 3H), 4,14 (êâ, J=7,2 Ãö, 2H),
4,90 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H).

ÌÑ m/e (ESI) 415 (MH+).
Ïðèìåð 17
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Òðèôòîðàöåòàò 1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-
ïóðèí-2-èëîêñè]öèêëîïðîïàíêàðáîíîâîé êèñëîòû

20 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 20 ìã ýòèë-1-ãèäðîêñèöèêëîïðîïàíêàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â
20 ìë N-ìåòèëïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã ãèäðèäà íàòðè .
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ê ðåàêöèîííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò ñ ïîëó÷åíèåì 63 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-(1-
ýòîêñèêàðáîíèëöèêëîïðîïèëîêñè)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà. Ïîëó÷åííîå ñîåäèíåíèå ðàñòâîð þò â ðàñòâîðå, ñîñòî ùåì èç 0,4 ìë
ýòàíîëà è 0,1 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè , è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ
êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò ñ
ïîëó÷åíèåì 22 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-(1-êàðáîêñèöèêëîïðîïèëîêñè)-1-ìåòèë-6-
îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà. 11 ìã ïîëó÷åííîãî ñîåäèíåíè 
ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ
èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,64 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 387 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 18
Òðèôòîðàöåòàò 1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]öèêëîïðîïàíêàðáîêñàìèäà
11 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-(1-êàðáîêñèöèêëîïðîïèëîêñè)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 1 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è
äîáàâë þò 0,05 ìë òðèýòèëàìèíà è 0,05 ìë ýòèëõëîðêàðáîíàòà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,1
ìë 20% âîäíîãî ðàñòâîðà àììèàêà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò âîäó è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì
ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,18 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 386 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 19
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(2-îêñîòåòðàãèäðîôóðàí-3-èëîêñè)-8-(ïèïåðàçèí-

1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  3-ãèäðîêñèäèãèäðîôóðàí-2-îí âìåñòî ýòèë-2-ãèäðîêñèàöåòàòà è ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 13, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
ÌÑ m/e (ESI) 387 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 20
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-ôåíîêñè-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
Èñïîëüçó  ôåíîë âìåñòî ýòèë-2-ãèäðîêñèàöåòàòà â ïðèìåðå 13 è ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
ÌÑ m/e (ESI) 379 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 21
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ýòèë-2-(òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë)àöåòàò âìåñòî ýòèë-2-ãèäðîêñèàöåòàòà â

ïðèìåðå 13 è ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ñïîñîáå, ïîëó÷àþò óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

Ñòðàíèöà: 84

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

ÌÑ m/e (ESI) 373 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 22
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1,2-äèìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 2 ìã òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäè  ðàñòâîð þò â 0,2 ìë
äèîêñàíà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,2 ìë õëîðèäà ìåòèëöèíêà (1,5 Ì ðàñòâîð
â òåòðàãèäðîôóðàíå). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 0,5 ÷àñà.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå.
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-
âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ
ïîëó÷åíèåì 4,56 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 301 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 23
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-áóòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 2 ìã òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäè  ðàñòâîð þò â 0,2 ìë
äèîêñàíà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,3 ìë ðàñòâîðà, ïîëó÷åííîãî èç 0,5 ìë
õëîðèäà áóòèëìàãíè  (2,0 Ì ðàñòâîð â äèýòèëîâîì ýôèðå) è 2 ìë õëîðèäà öèíêà (0,5 Ì
ðàñòâîð â òåòðàãèäðîôóðàíå). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíè  ï òè
÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-
âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ
ïîëó÷åíèåì 3,38 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 343 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 24
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-áåíçèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåøàííîãî ðàñòâîðà,

ñîñòî ùåãî èç 0,5 ìë õëîðèäà áåíçèëìàãíè  (2,0 Ì ðàñòâîð â  äèýòèëîâîì ýôèðå) è 2 ìë
õëîðèäà öèíêà (0,5 Ì ðàñòâîð â òåòðàãèäðîôóðàíå), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â
ïðèìåðå 23.

ÌÑ m/e (ESI) 377 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 25
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåøàííîãî ðàñòâîðà,

ïîëó÷åííîãî èç 0,5 ìë õëîðèäà ôåíåòèëìàãíè  (2,0 Ì ðàñòâîð â äèýòèëîâîì ýôèðå) è 2 ìë
õëîðèäà öèíêà (0,5 Ì ðàñòâîð â òåòðàãèäðîôóðàíå), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â
ïðèìåðå 23.

ÌÑ m/e (ESI) 391(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 26
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-ôåíèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
10 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, 2 ìã òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäè  è 20 ìã
ôåíèëòðèáóòèëîëîâà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë äèîêñàíà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
ïðè 80°Ñ òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì
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ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 4,62 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 363 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 27
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-àìèíî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 20% âîäíîãî ðàñòâîðà àììèàêà è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû
(ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,82 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 302 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 28
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-ìåòèëàìèíî-(8-ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 40% âîäíîãî ðàñòâîðà ìåòèëàìèíà è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû
(ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 6,95 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 316 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 29
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-äèìåòèëàìèíî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 40% âîäíîãî ðàñòâîðà äèìåòèëàìèíà è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû
(ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 6,95 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,82 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 2,83 (ñ, 6H), 3,02-3,05 (ì, 4H), 3,39-3,42 (ì, 4H), 3,56

(ñ, 3H), 4,90 (ä, J=2,4 Ãö, 2H).
ÌÑ m/e (ESI) 330 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 30
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëàìèíî]àöåòàòà
10 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 15 ìã ãèäðîõëîðèäà ýòèëîâîãî ýôèðà ãëèöèíà è 50 ìêë òðèýòèëàìèíà.
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò, ïðîäóâà  åãî ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíîãî àçîòà.
Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé
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ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû
(ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 7,60 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 388 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 31
Òðèôòîðàöåòàò [7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

2-èëàìèíî]óêñóñíîé êèñëîòû
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 15 ìã ãèäðîõëîðèäà òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà ãëèöèíà è 50 ìêë
òðèýòèëàìèíà. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïîëó÷åííîé ñìåñè ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ
ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê
ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé
ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
2,36 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 360 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 32
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-[N-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èë]ìåòèëàìèíî]óêñóñíîé êèñëîòû
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ýòèëîâîãî ýôèðà N-ìåòèëãëèöèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà

ýòèëîâîãî ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå,
ïîëó÷àþò 2,06 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 402 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 33
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-(S)-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èë]ïèððîëèäèí-2-êàðáîêñèëàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ìåòèëîâîãî ýôèðà L-ïðîëèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà ýòèëîâîãî

ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 1,35
ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 414(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 34
Òðèôòîðàöåòàò [N-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]ìåòèëàìèíî]óêñóñíîé êèñëîòû
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà N-ìåòèëãëèöèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà

ýòèëîâîãî ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå,
ïîëó÷àþò 3,16 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 374(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 35
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-(R)-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èë]ïèððîëèäèí-2-êàðáîêñèëàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ìåòèëîâîãî ýôèðà D-ïðîëèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà ýòèëîâîãî

ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 0,74
ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 414 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 36
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëàìèíî]ïðîïèîíàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ìåòèëîâîãî ýôèðà DL-àëàíèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà ýòèëîâîãî

ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 1,20
ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
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ÌÑ m/e (ESI) 388(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 37
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëàìèíî]-2-ìåòèëïðîïèîíàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ìåòèë-2-àìèíîèçîáóòèëàòà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà ýòèëîâîãî

ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 1,18
ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 402 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 38
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-(S)-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëàìèíî]ïðîïèîíàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ýòèëîâîãî ýôèðà L-àëàíèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà ýòèëîâîãî

ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,38
ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 402 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 39
Òðèôòîðàöåòàò (S)-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëàìèíî]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà L-àëàíèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà

ýòèëîâîãî ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå,
ïîëó÷àþò 0,76 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 374 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 40
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëàìèíî]ïðîïèîíàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ýòèëîâîãî ýôèðà β-àëàíèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà ýòèëîâîãî

ýôèðà ãëèöèíà â ïðèìåðå 30, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 0,85
ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 402 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 41
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-ýòîêñèýòèëàìèíî)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
10 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 20 ìêë 2-ýòîêñèýòèëàìèíà. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïîëó÷åííîé ñìåñè â
ïðè 80°Ñ òå÷åíèå 12 ÷àñîâ ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì
ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ îáðàçîâàíèåì 6,95 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 374 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 42
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(ìîðôîëèí-4-èë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ìîðôîëèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 7,31 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 372 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 43
Òðèôòîðàöåòàò 2-áåíçèëàìèíî-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  áåíçèëàìèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,
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îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 8,40 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 392 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 44
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èë]ïèïåðèäèí-4-êàðáîêñèëàòà
Èñïîëüçó  ýòèëèçîíèïåêîòàò âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 7,43 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 442 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 45
Òðèôòîðàöåòàò 2-(N-áåíçèëìåòèëàìèíî)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ýòèë-N-ìåòèëáåíçèëàìèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,38 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
Ìàññ-ñïåêòð m/e (ESI) 406 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 46
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(4-õëîðáåíçèëàìèíî)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  4-õëîðáåíçèëàìèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,84 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 426 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 47
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(4-ìåòîêñèáåíçèëàìèíî)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  4-ìåòîêñèáåíçèëàìèí, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 41, ïîëó÷àþò

3,77 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 422 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 48
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(2-ôåíèëýòèëàìèíî)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ôåíåòèëàìèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,70 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 406 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 49
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-[N-(2-ôåíèëýòèë)ìåòèëàìèíî]-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  N-ìåòèëôåíåòèëàìèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,17 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 420 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 50
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èë]ïèïåðèäèí-3-êàðáîêñèëàòà
Èñïîëüçó  ýòèëíèïåêîòàò âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,93 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 442(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 51
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðèäèí-2-èëìåòèëàìèíî)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  2-àìèíîìåòèëïèðèäèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 1,62 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 393(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 52
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-
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1H-ïóðèí-2-èë]ïèïåðèäèí-2-êàðáîêñèëàòà
Èñïîëüçó  ýòèëíèïåêîòàò âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 0,97 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 442(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 53
Òðèôòîðàöåòàò (S)-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]ïèððîëèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé ýôèð L-ïðîëèíà âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41,

ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 4,07 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 400(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 54
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-äèýòèëàìèíî-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  äèýòèëàìèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,24 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 358 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 55
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(N-ýòèëìåòèëàìèíî)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  N-ýòèëìåòèëàìèí âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 3,27 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 344 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 56
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-(R)-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èë]ïèïåðèäèí-3-êàðáîêñèëàòà
Èñïîëüçó  ýòèë-(R)-íèïåêîòàò âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 0,87 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 442 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 57
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-(S)-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èë]ïèïåðèäèí-3-êàðáîêñèëàòà
Èñïîëüçó  ýòèë-(L)-íèïåêîòàò âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,94 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 442 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 58
Òðèôòîðàöåòàò [N-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]ìåòèëàìèíî]àöåòîíèòðèëà
Èñïîëüçó  ìåòèëàìèíîàöåòîíèòðèë âìåñòî 2-ýòîêñèýòèëàìèíà â ïðèìåðå 41, ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 1,00 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 355 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 59
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-èçîïðîïèëàìèíî-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 50 ìêë èçîïðîïèëàìèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 5
÷àñîâ è çàòåì ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì.
Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì
ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
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êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 2,28 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 344 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 60
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðèäèí-2-èëàìèíî)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 50 ìêë 2-àìèíîïèðèäèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå
12 ÷àñîâ è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê
ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé
ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-
âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ
ïîëó÷åíèåì 0,10 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 379 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 61
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-ôåíèëàìèíî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 100 ìêë àíèëèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå 12
÷àñîâ è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40
ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
3,23 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 378 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 62
Òðèôòîðàöåòàò 1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]ïèïåðèäèí-3-êàðáîíîâîé êèñëîòû
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 20 ìêë ýòèëíèïåêîòàòà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 12
÷àñîâ è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â
ðàñòâîðå, ñîñòî ùåì èç 0,20 ìë ýòàíîëà è 0,20 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà
íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ è
êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé
ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,92 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 414 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 63
Òðèôòîðàöåòàò (R)-1-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]ïèððîëèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 15 ìã ãèäðîõëîðèäà ìåòèëîâîãî ýôèðà D-ïðîëèíà è 50 ìêë
òðèýòèëàìèíà. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïîëó÷åííîé ñìåñè ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ
ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò
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â ðàñòâîðå, ñîñòî ùåì èç 0,20 ìë ýòàíîëà è 0,20 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà
íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ è çàòåì
êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé
ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,42 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 400 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 64
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëàìèíî]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ìåòèëîâîãî ýôèðà DL-àëàíèíà âìåñòî ãèäðîõëîðèäà ìåòèëîâîãî

ýôèðà D-ïðîëèíà â ïðèìåðå 63, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò
1,12 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 374 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 65
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðèäèí-2-èëìåòèëîêñè)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 25 ìã ïèðèäèí-2-èëìåòàíîëà è 5 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ, çàòåì êîíöåíòðèðóþò
ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ
èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ îáðàçîâàíèåì 0,58 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 394 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 66
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-èçîïðîïîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,10 ìë èçîïðîïàíîëà è 5 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
ñìåñè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40
ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
2,68 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 345 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 67
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-áóòèíèëîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  2-áóòèí-1-îë âìåñòî èçîïðîïàíîëà â ïðèìåðå 66, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó

â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 3,40 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 355 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 68
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
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6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäèíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 20 ìêë ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà è 6 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ðàñòâîð
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé
ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 4,83 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 391 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 69
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]ïðîïèîíàòà
Èñïîëüçó  ýòèë-2-ìåðêàïòîïðîïèîíàò âìåñòî ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ïðèìåðå 68, ïîëó÷àþò 4,30 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 419 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 70
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]ïðîïèîíàòà
Èñïîëüçó  ýòèë-3-ìåðêàïòîïðîïèîíàò âìåñòî ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà â ïðèìåðå 68,

ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 3,75 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 419 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 71
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ýòèëñóëüôàíèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ýòàíòèîë âìåñòî ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà â ïðèìåðå 68, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 4,70 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 347 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 72
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-ãèäðîêñèýòèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  2-ìåðêàïòîýòàíîë âìåñòî ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà â ïðèìåðå 68, ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 3,57 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 363 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 73
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðèäèí-2-èëñóëüôàíèë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  2-ìåðêàïòîïèðèäèí âìåñòî ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà â ïðèìåðå 68, ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 4,66 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 396 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 74
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-ìåòèëñóëüôàíèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ìåòèëìåðêàïòàí (30% ìåòàíîëüíûé ðàñòâîð) âìåñòî ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà â

ïðèìåðå 68, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 4,08 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 333 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 75
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-öèêëîãåêñèëñóëüôàíèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
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Èñïîëüçó  öèêëîãåêñàíòèîë âìåñòî ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà â ïðèìåðå 68, ñëåäó 
ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 4,13 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 401 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 76
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-èçîïðîïèëñóëüôàíèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 15 ìã íàòðèåâîé ñîëè ïðîïàí-2-òèîëà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé
ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
4,56 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 361 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 77
Òðèôòîðàöåòàò 2-òðåò-áóòèëñóëüôàíèë-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  íàòðèåâóþ ñîëü 2-ìåòèë-2-ïðîïàíòèîëà âìåñòî íàòðèåâîé ñîëè ïðîïàí-2-

òèîëà â ïðèìåðå 76, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ïîëó÷àþò 2,58 ìã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 375 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 78
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåðêàïòî-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-

6-îíà
Ïðèìåð 79
Òðèôòîðàöåòàò [7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

2-èëñóëüôàíèë]óêñóñíîé êèñëîòû
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë N-ìåòèëïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 20 ìêë ìåòèëìåðêàïòîàöåòàòà è 6 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ è ê ðåàêöèîííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê
ðàñòâîð þò â ðàñòâîðå, ñîñòî ùåì èç 0,20 ìë ýòàíîëà è 0,20 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà
ãèäðîêñèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå íî÷è è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê ðàñòâîð þò
â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé
ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû))  ñ ïîëó÷åíèåì
0,96 ìã òðèôòîðàöåòàòà 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåðêàïòî-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-
äèãèäðîïóðèí-6-îíà [ÌÑ m/e (ESI) 319 (MH+-CF3COOH)] è 0,61 ìã òðèôòîðàöåòàòà [7-(2-
áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]
óêñóñíîé êèñëîòû.

ÌÑ m/e (ESI) 377 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 80
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ýòàíñóëüôèíèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]
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ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 20 ìêë ýòàíòèîëà è 6 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,30
ìë äèõëîðìåòàíà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî -78°Ñ. Â ðàñòâîð äîáàâë þò 5 ìã ì-
õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòû è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè -78°Ñ â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ê
ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð ñóëüôèòà íàòðè  è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â
0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé
ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,21 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 363 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 81
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ýòàíñóëüôîíèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 20 ìêë ýòàíòèîëà è 6 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,3
ìë äèõëîðìåòàíà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî -78°Ñ. Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã ì-
õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòû. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè -78°Ñ â òå÷åíèå 15 ìèíóò è çàòåì
ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé
ðàñòâîð ñóëüôèòà íàòðè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå è ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
1,19 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 379 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 82
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë N-ìåòèëïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã öèàíèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 1
÷àñà. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò âîäó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò ñ ïîëó÷åíèåì 14 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-
öèàíî-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà. 5 ìã ýòîãî
ñîåäèíåíè  ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå è ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò.
Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé
ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 4,12 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 312 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 83
7-(2-Áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîêñàìèä
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-êàðáàìîèë-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-
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èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
176 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 2 ìë N-ìåòèëïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 100 ìã öèàíèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 0,5
÷àñà. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò âîäó è ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è ïîëó÷àþò 170 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-
1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà. 98 ìã ïîëó÷åííîãî
ñîåäèíåíè  ðàñòâîð þò â ñìåñè èç 3 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è 2 ìë ìåòàíîëà è ê
ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,5 ìë 20% âîäíîãî ðàñòâîðà àììèàêà è 0,5 ìë 30%
âîäíîãî ðàñòâîðà ïåðîêñèäà âîäîðîäà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïðîìûâàþò âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì
ìàãíè  è çàòåì ôèëüòðóþò. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêîé î÷èñòêå íà êîëîíêå ñ ñèëèêàãåëåì. Òàêèì îáðàçîì èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ìåòàíîë, ïîëó÷àþò 77 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=1,2 Ãö, 3H), 3,42-3,49 (ì, 4H), 3,58-3,65 (ì, 4H), 3,95

(ñ, 3H), 5,01 (ä, J=2,4 Ãö, 2H), 5,54 (óø. 1H), 7,61 (óø. 1H).
(b) 7-(2-Áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîêñàìèä
77 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-êàðáàìîèë-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-

èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 1 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ïîëó÷åííûé
ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêîé î÷èñòêå ñ
èñïîëüçîâàíèåì NH-ñèëèêàãåë . Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò-ìåòàíîë (5:1), ïîëó÷àþò 49 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,83 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,05-3,07 (ì, 4H), 3,45-3,48 (ì, 4H), 3,94 (ñ, 3H), 4,98

(ñ, 2H), 5,57 (óø, 1H), 7,65 (óø, 1H).
Ïðèìåð 84
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-êàðáîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-

6-îíà
Ïðèìåð 85
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
12,5 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-êàðáàìîèë-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,3 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,2 ìë ìåòàíîëà è 0,05 ìë 2 í. ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè . Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ
èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ îáðàçîâàíèåì 0,44 ìã òðèôòîðàöåòàòà 7-(2-áóòèíèë)-2-
êàðáîêñè-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà [ÌÑ m/e (ESI) 331

(MH+-CF3COOH)] è 6,4 ìã òðèôòîðàöåòàòà 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-
äèãèäðîïóðèí-6-îíà.

1H-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,81 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,54 (óø., 4H), 3,63 (ñ, 3H), 3,83 (óø., 4H), 5,02 (ñ, 2H), 8,20 (ñ, 1H).

ÌÑ m/e (ESI) 287 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 86
Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
(a) [7-Áåíçèë-2,6-äèîêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-

äèìåòèëïðîïèîíàò
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Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 500 ìã [7-áåíçèë-2,6-äèîêñî-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-
2,2-äèìåòèëïðîïèîíàòà, 0,38 ìë 2-áðîìýòèëáåíçîëà, 390 ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè  è
5 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà, ïåðåìåøèâàþò íà ìàñë íîé áàíå ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå äâóõ
÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì ðàññîëîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ñìåñè ýòèëàöåòàò-ãåêñàí ñ îáðàçîâàíèåì 540 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,19 (ñ, 9H), 2,92-2,98 (ì, 2H), 4,19-4,25 (ì, 2H), 5,48 (ñ, 2H), 6,11 (ñ, 2H),

7,17-7,40 (ì, 10H), 7,54 (ñ, 1H).
(b) [7-(2-Áóòèíèë)-8-õëîð-2,6-äèîêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-1,2,6,7-òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]

ìåòèë-2,2-äèìåòèëïðîïèîíàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 540 ìã [7-áåíçèë-2,6-äèîêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-1,2,6,7-

òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë-2,2-äèìåòèëïðîïèîíàòà, 50 ìã 10% ïàëëàäè  íà óãëå è 8 ìë
óêñóñíîé êèñëîòû, ïåðåìåøèâàþò â àòìîñôåðå âîäîðîäà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè ñ ïîëó÷åíèåì 410 ìã îñòàòêà.

Îñòàòîê ñìåøèâàþò ñ 0,15 ìë 1-áðîì-2-áóòèíà, 300 ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè  è 5
ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2
÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì ðàññîëîì. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ñ ïîëó÷åíèåì
470 ìã îñòàòêà.

Îñòàòîê ñìåøèâàþò ñ 180 ìã N-õëîðñóêöèíèìèäà è 5 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ïîñëå äîáàâëåíè  0,5 ìë 1
Ì âîäíîãî ðàñòâîðà òèîñóëüôàòà íàòðè  ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì
è âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì ðàññîëîì.
Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïåðåêðèñòàëëèçàöèåé èç ñìåñè ýòèëàöåòàò-ãåêñàí ïîëó÷àþò 380 ìã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,21 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 2,92-2,98 (ì, 2H), 4,19-4,25 (ì, 2H), 5,11

(êâ, J=2 Ãö, 2H), 6,05 (ñ, 2H), 7,18-7,32 (ì, 5H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèîêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 380 ìã [7-(2-áóòèíèë)-8-õëîð-2,6-äèîêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-1,2,6,7-

òåòðàãèäðîïóðèí-3-èë]ìåòèë 2,2-äèìåòèëïðîïèîíàòà, 460 ìã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è 0,5 ìë N-ìåòèëïèððîëèäîíà, ïåðåìåøèâàþò íà ìàñë íîé áàíå ïðè 150°Ñ â
òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàññîëîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (1:1). Ðàñòâîð ôèëüòðóþò ÷åðåç
íåáîëüøîå êîëè÷åñòâî ñèëèêàãåë  è çàòåì ïðîìûâàþò ñìåñüþ ýòèëàöåòàò/ãåêñàí (1:1).
Ôèëüòðàò îáúåäèí þò ñ ïðîìûâíûì ðàñòâîðîì. Ñìåøàííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè ñ ïîëó÷åíèåì 570 ìã îñòàòêà.

Îñòàòîê ñìåøèâàþò ñ 5 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è 2,5 ìë ìåòàíîëà. Äîáàâë þò 33 ìã
ãèäðèäà íàòðè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
30 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 ìë 1 í. ñîë íîé êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ
ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è âîäîé, çàòåì ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò âîäîé è
íàñûùåííûì ðàññîëîì. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ñ ïîëó÷åíèåì 350 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .
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1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,85 (ò, J=2 Ãö, 3H), 2,91-2,98 (ì, 2H), 3,37 (óø.ñ, 4H), 3,56-3,62

(ì, 4H), 4,15-4,22 (ì, 2H), 4,87 (êâ, J=2 Ãö, 2H), 7,18-7,35 (ì, 5H).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 290 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèîêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-

2,3,6,7-òåòðàãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 4 ìë îêñèõëîðèäà ôîñôîðà,
íàãðåâàþò è ïåðåìåøèâàþò íà ìàñë íîé áàíå ïðè 120°Ñ â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé
ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 5 ìë
òåòðàãèäðîôóðàíà. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð äîáàâë þò ïî êàïë ì ê ïåðåìåøèâàåìîé è
îõëàæäàåìîé ëüäîì ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 250 ìã äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà, 10 ìë
íàñûùåííîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè  è 10 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà. Ñìåñü èíêóáèðóþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ è çàòåì ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàññîëîì, ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  ñìåñü èç
50% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå. Ïîëó÷åííûé ìàòåðèàë ïîäâåðãàþò äîïîëíèòåëüíîé
õðîìàòîãðàôè÷åñêîé î÷èñòêå íà êîëîíêå ñ îáðàùåííîé ôàçîé, ïðîâîä  ýëþèðîâàíèå
ñìåñüþ 50-100% ìåòàíîë-âîäà, è â ðåçóëüòàòå ïîëó÷àþò 60 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,10-3,16 (ì, 2H), 3,40-3,46 (ì, 2H), 3,57-

3,63 (ì, 4H), 4,42-4,49 (ì, 4H), 4,94 (êâ, J=2 Ãö, 2H), 7,21-7,34 (ì, 5H).
(e) Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
10 ìã ãèäðèäà íàòðè  (60%; ìàñëî) äîáàâë þò ê ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 7 ìã òðåò-áóòèë-4-

[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è 0,5 ìë ìåòàíîëà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 20 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò âîäó. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò âîäîé è
íàñûùåííûì ðàññîëîì è çàòåì êîíöåíòðèðóþò. Ê îñòàòêó äîáàâë þò 0,5 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 30 ìèíóò è çàòåì êîíöåíòðèðóþò. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò íà
õðîìàòîãðàôè÷åñêîé êîëîíêå ñ îáðàòèìîé ôàçîé ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè 20-80%
ìåòàíîëà-âîäà (ñîäåðæàùåé 0,1% êîíöåíòðèðîâàííîé ñîë íîé êèñëîòû) ñ ïîëó÷åíèåì 4,3
ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (óø.ñ, 3H), 2,85 (ò, J=7 Ãö, 2H), 3,28 (óø.ñ, 4H), 3,48-3,54 (ì, 4H), 3,83

(ñ, 3H), 4,15 (ò, J=7 Ãö, 2H), 4,97 (óø.ñ, 2H), 7,16-7,24 (ì, 3H), 7,29 (ò, J=8 Ãö,
2H), 9,08 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 87
Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-2-ýòîêñè-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ýòàíîë âìåñòî ìåòàíîëà â ïðèìåðå 86 (å), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â

ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,28 (ò, J=7 Ãö, 3H), 1,80 (ñ, 3H), 2,86 (ò, J=7 Ãö, 2H), 3,27 (óø.ñ, 4H), 3,46-

3,53 (ì, 4H), 4,15 (ò, J=7 Ãö, 2H), 4,25 (êâ, J=7 Ãö, 2H), 4,97 (ñ, 2H), 7,17 (ä, J=7
Ãö, 2H), 7,22 (ò, J=7 Ãö, 1H), 7,29 (ò, J=7 Ãö, 2H), 9,04 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 88
Ãèäðîõëîðèä ìåòèë-[7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
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Èñïîëüçó  ìåòèëòèîãëèêîë ò âìåñòî ìåòàíîëà è êàðáîíàò êàëè  â êà÷åñòâå îñíîâàíè  â
ïðèìåðå 86 (å), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 2,96 (ò, J=8 Ãö, 2H), 3,29 (óø.ñ, 4H), 3,50-3,56 (ì, 4H), 3,68 (ñ,

3H), 4,16 (ñ, 2H), 4,23 (ò, J=8 Ãö, 2H), 4,99 (ñ, 2H), 7,24-7,38 (ì, 5H), 8,96 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 89
Ãèäðîõëîðèä ýòèë-[7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëàìèíî]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ýòèëîâîãî ýôèðà ãëèöèíà âìåñòî ìåòàíîëà è êàðáîíàò êàëè  â

êà÷åñòâå îñíîâàíè  â ïðèìåðå 86 (å), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå,
ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,22 (ò, J=7 Ãö, 3H), 1,78 (ñ, 3H), 2,87 (ò, J=8 Ãö, 2H), 3,26 (óø.ñ, 4H), 3,47

(óø.ñ, 4H), 4,05 (ä, J=6 Ãö, 2H), 4,12 (êâ, J=7 Ãö, 2H), 4,21 (ò, J=8 Ãö, 2H), 4,89
(óø.ñ, 2H), 7,17-7,35 (ì, 5H), 7,51 (ò, J=6 Ãö, 1H), 8,93 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 90
Ãèäðîõëîðèä 2-[7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëàìèíî]àöåòàìèäà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ãëèöèíàìèäà âìåñòî ìåòàíîëà è êàðáîíàò êàëè  â êà÷åñòâå

îñíîâàíè  â ïðèìåðå 86 (å), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ñ, 3H), 2,87 (ò, J=8 Ãö, 2H), 3,26 (óø.ñ, 4H), 3,52 (óø.ñ, 4H), 3,84 (ä, J=

5 Ãö, 2H), 4,19 (ò, J=8 Ãö, 2H), 4,91 (ñ, 2H), 7,02 (ñ, 1H), 7,16-7,40 (ì, 7H), 9,08 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 91
Ãèäðîõëîðèä ýòèë-N-[7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èë]-N-ìåòèëàìèíîàöåòàòà
Èñïîëüçó  ãèäðîõëîðèä ýòèëîâîãî ýôèðà N-ìåòèëãëèöèíà âìåñòî ìåòàíîëà è êàðáîíàò

êàëè  â êà÷åñòâå îñíîâàíè  â ïðèìåðå 86 (å), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì
ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,17 (ò, J=7 Ãö, 3H), 1,80 (ñ, 3H), 2,76 (ñ, 3H), 2,96 (ò, J=8 Ãö, 2H), 3,28

(óø.ñ, 4H), 3,46-3,52 (ì, 4H), 3,88 (ñ, 2H), 4,09 (êâ, J=7 Ãö, 2H), 4,27 (ò, J=8 Ãö,
2H), 4,98 (ñ, 2H), 7,15-7,30 (ì, 5H), 8,95 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 92
Ãèäðîõëîðèä ìåòèë-[7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ìåòèëãëèêîë ò âìåñòî ìåòàíîëà â ïðèìåðå 86 (å), ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 2,93 (ò, J=8 Ãö, 2H), 3,28 (óø.ñ, 4H), 3,49 (óø.ñ, 4H), 3,72 (ñ,

3H), 4,20 (ò, J=8 Ãö, 2H), 4,96 (ñ, 2H), 5,02 (ñ, 2H), 7,20-7,34 (ì, 5H), 8,87 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 93
Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-ãèäðîêñèýòîêñè)-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ýòèëåíãëèêîëü âìåñòî ìåòàíîëà â ïðèìåðå 86 (å), ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 2,88 (ò, J=8 Ãö, 2H), 3,29 (óø.ñ, 4H), 3,49 (óø.ñ, 4H), 3,71 (ò, J=

6 Ãö, 2H), 4,18 (ò, J=8 Ãö, 2H), 4,28 (ò, J=6 Ãö, 2H), 4,97 (ñ, 2H), 7,16-7,32 (ì,
5H), 8,90 (óø.ñ, 2H).
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Ïðèìåð 94
Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-2-äèìåòèëàìèíî-1-(2-ôåíèëýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  50% âîäíûé ðàñòâîð äèìåòèëàìèíà âìåñòî ìåòàíîëà â ïðèìåðå 86 (å),

ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 2,60 (ñ, 6Í), 2,89 (ò, J=8 Ãö, 2Í), 3,28 (óø.ñ, 4Í), 3,49 (óø.ñ,

4Í), 4,26 (ò, J=8 Ãö, 2Í), 4,98 (ñ, 2Í), 7,06-7,27 (ì, 5Í), 8,93 (óø.ñ, 2Í).
Ïðèìåð 95
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-

êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 1,0 ã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèõëîð-7H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, 580 ìã àöåòàòà íàòðè  è 10 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà,
ïåðåìåøèâàþò íà ìàñë íîé áàíå ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì
íàñûùåííûì ðàññîëîì, ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè 50-70% ýòèëàöåòàòà/ãåêñàí è
ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ñìåñè ýòèëàöåòàò-ãåêñàí ñ ïîëó÷åíèåì 800 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,44 (óø.ñ, 4H), 3,56-3,63 (ì, 4H), 4,94 (êâ, J=2 Ãö, 2H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-

1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå è ïîëó÷åííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
3,45 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 307 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 96
Ãèäðîõëîðèä 2-[7-(2-áóòèíèë)-2-äèìåòèëàìèíî-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðîïóðèí-1-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 100 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, 60 ìã áðîìèäà 2-öèàíîáåíçèëà, 68 ìã áåçâîäíîãî
êàðáîíàòà êàëè  è 1 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà, ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò ñìåñü ýòèëàöåòàò-
ãåêñàí (1:1) è âîäó. Íåðàñòâîðèìûé ìàòåðèàë óäàë þò ôèëüòðàöèåé. Ôèëüòðàò
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò âîäîé è
íàñûùåííûì ðàññîëîì, ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè
íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  ñìåñü 30-50% ýòèëàöåòàò/ãåêñàí ñ ïîëó÷åíèåì 50 ìã óêàçàííîãî
â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,43-3,49 (ì, 4H), 3,58-3,64 (ì, 4H), 4,95

(êâ, J=2 Ãö, 2H), 5,72 (ñ, 2H), 7,06 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,39 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,51 (ò,
J=8 Ãö, 1H), 7,71 (ä, J=8 Ãö, 1H).

(b) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-2-äèìåòèëàìèíî-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-
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1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-

îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, 20 ìêë 50% âîäíîãî ðàñòâîðà
äèèìåòèëàìèíà è 0,2 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è âîäîé.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàññîëîì è çàòåì
êîíöåíòðèðóþò. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ñìåñè 70% ýòèëàöåòàò/ãåêñàí è ïîëó÷àþò 6,5 ìã óêàçàííîãî
â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,81 (ò, J=2 Ãö, 3H), 2,73 (ñ, 6H), 3,38-3,45 (ì, 4H), 3,56-3,64

(ì, 4H), 4,91 (êâ, J=2 Ãö, 2H), 5,55 (ñ, 2H), 7,07 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,32 (ò, J=8 Ãö,
1H), 7,46 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,65 (ä, J=8 Ãö, 1H).

(c) Ãèäðîõëîðèä 2-[7-(2-áóòèíèë)-2-äèìåòèëàìèíî-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-
äèãèäðîïóðèí-1-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà

6,5 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-2-äèìåòèëàìèíî-6-îêñî-6,7-
äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,5 ìë òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ ñìåñü âûñòàèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ìèíóò.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêîé î÷èñòêå íà
êîëîíêå ñ îáðàòèìîé ôàçîé, èñïîëüçó  ñìåñü èç 20-80% ìåòàíîëà è âîäû (ñîäåðæàùóþ
0,1% êîíöåíòðèðîâàííîé ñîë íîé êèñëîòû) ñ ïîëó÷åíèåì 6,4 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,76 (ñ, 3H), 2,69 (ñ, 6H), 3,28 (óø.ñ, 4H), 3,51 (óø.ñ, 4H), 4,91 (ñ, 2H), 5,40

(ñ, 2H), 7,04 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,43 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,60 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,83 (ä, J=
8 Ãö, 1H), 8,90 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 97
Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ìåòèëòèîãëèêîë ò âìåñòî äèìåòèëàìèíà è áåçâîäíûé êàðáîíàò êàëè  â

êà÷åñòâå îñíîâàíè  â ïðèìåðå 96 (b), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 96,
ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ñ, 3H), 3,29 (óø.ñ, 4H), 3,56 (óø.ñ, 4H), 3,65 (ñ, 3H), 4,12 (ñ, 2H), 4,99

(ñ, 2H), 5,48 (ñ, 2H), 7,10 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,50 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,65 (ò, J=8 Ãö,
1H), 7,92 (ä, J=8 Ãö, 1H), 8,95 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 98
Ãèäðîõëîðèä 2-[7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðîïóðèí-1-

èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Èñïîëüçó  ìåòàíîë âìåñòî äèìåòèëàìèíà è áåçâîäíûé êàðáîíàò êàëè  â êà÷åñòâå

îñíîâàíè  â ïðèìåðå 96 (b), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 96, ñèíòåçèðóþò
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ñ, 3H), 3,28 (óø.ñ, 4H), 3,48-3,56 (ì, 4H), 3,91 (ñ, 3H), 4,97 (ñ, 2H),

5,32 (ñ, 2H), 7,19 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,48 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,63 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,87
(ä, J=8 Ãö, 1H), 9,05 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 99
Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [7-(2-áóòèíèë)-1-öèàíîìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
(à) òðåò-Áóòèë 4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-öèàíîìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Èñïîëüçó  áðîìàöåòîíèòðèë âìåñòî äèìåòèëàìèíà â ïðèìåðå 96 (b), ñëåäó  ñïîñîáó,
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îïèñàííîìó â ïðèìåðå 96 (à), ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,43-3,49 (ì, 4H), 3,58-3,63 (ì, 4H), 4,91

(êâ, J=2 Ãö, 2H), 5,18 (ñ, 2H).
(b) Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [7-(2-áóòèíèë)-1-öèàíîìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ñîåäèíåíèå, ïîëó÷åííîå â îïèñàííîì âûøå ïðèìåðå 99 (à), âìåñòî

ñîåäèíåíè , ïîëó÷åííîãî â ïðèìåðå 96(à), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 97,
ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 3,29 (óø.ñ, 4H), 3,55 (óø.ñ, 4H), 3,68 (ñ, 3H), 4,22 (ñ, 2H), 4,98

(ñ, 2H), 5,21 (ñ, 2H), 8,93 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 100
Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [1,7-áèñ(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1,7-áèñ(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Èñïîëüçó  1-áðîì-2-áóòèí âìåñòî áðîìèäà 2-öèàíîáåíçèëà â ïðèìåðå 96 (à), ñëåäó 

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 96 (à), ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,80 (ò, J=2 Ãö, 3H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,40-3,45 (ì, 4H), 3,57-

3,62 (ì, 4H), 4,93 (êâ, J=2 Ãö, 2H), 4,98 (êâ, J=2 Ãö, 2H).
(b) Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [1,7-áèñ(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ñîåäèíåíèå, ïîëó÷åííîå âûøå â ïðèìåðå 100 (à), âìåñòî ñîåäèíåíè ,

ïîëó÷åííîãî â ïðèìåðå 96(à), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 97, ñèíòåçèðóþò
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ñ, 6H), 3,28 (óø.ñ, 4H), 3,53 (óø.ñ, 4H), 3,67 (ñ, 3H), 4,15 (ñ, 2H), 4,83

(ñ, 2H), 4,98 (ñ, 2H), 9,02 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 101
Ãèäðîõëîðèä 1,7-áèñ(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-

êàðáîíèòðèëà
Èñïîëüçó  öèàíèä íàòðè  âìåñòî ìåòèëòèîãëèêîë òà â ïðèìåðå 100, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,81 (ñ, 3H), 1,82 (ñ, 3H), 3,28 (óø.ñ, 4H), 3,56-3,63 (ì, 4H), 4,95 (êâ, J=2 Ãö,

2H), 5,07 (êâ, J=2 Ãö, 2H), 9,04 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 102
Ãèäðîõëîðèä 1,7-áèñ(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ìåòàíîë âìåñòî ìåòèëòèîãëèêîë òà è ãèäðèä íàòðè  â êà÷åñòâå îñíîâàíè  â

ïðèìåðå 100, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,75 (ñ, 3H), 1,80 (ñ, 3H), 3,28 (óø.ñ, 4H), 3,47-3,55 (ì, 4H), 3,98 (ñ, 3H),

4,66 (ñ, 2H), 4,96 (ñ, 2H), 9,01 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 103
Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [1-àëëèë-7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-àëëèë-7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Èñïîëüçó  àëëèëáðîìèä âìåñòî áðîìèäà 2-öèàíîáåíçèëà â ïðèìåðå 96(à), ñëåäó 
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ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,38-3,45 (ì, 4H), 3,55-3,63 (ì, 4H), 4,90

(ä, J=5 Ãö, 2H), 4,93 (êâ, J=2 Ãö, 2H), 5,19-5,29 (ì, 2H), 5,93 (ääò, J=10, 17, 5 Ãö, 1H).
(b) Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [1-àëëèë-7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ñîåäèíåíèå, îïèñàííîå âûøå â ïðèìåðå 103(à), âìåñòî ñîåäèíåíè ,

ïîëó÷åííîãî â ïðèìåðå 96(à) â ïðèìåðå 97, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 97,
ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ñ, 3H), 3,27 (óø.ñ, 4H), 3,48-3,56 (ì, 4H), 3,66 (ñ, 3H), 4,12 (ñ, 2H),

4,70 (ä, J=5 Ãö, 2H), 4,98 (óø.ñ, 2H), 5,07 (ä, J=17 Ãö, 1H), 5,21 (ä, J=10 Ãö, 1H),
5,89 (ääò, J=10, 17, 5 Ãö, 1H), 9,07 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 104
Ãèäðîõëîðèä 1-àëëèë-7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-

êàðáîíèòðèëà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ñèíòåçèðóþò, ñëåäó  ñïîñîáó ïðèìåðà 103, ñ

èñïîëüçîâàíèåì öèàíèäà íàòðè  âìåñòî àëëèëáðîìèäà.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,81 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,29 (óø.ñ, 4H), 3,57-3,64 (ì, 4H), 4,81 (ä, J=5 Ãö, 2H),

5,04-5,10 (ì, 3H), 5,26 (ä, J=10 Ãö, 1H), 6,00 (ääò, J=10, 17, 5 Ãö, 1H), 9,12 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 105
Ãèäðîõëîðèä 1-àëëèë-7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
Èñïîëüçó  ìåòàíîë âìåñòî ìåòèëòèîãëèêîë òà è ãèäðèä íàòðè  â êà÷åñòâå îñíîâàíè  â

ïðèìåðå 103, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,27 (óø.ñ, 4H), 3,48-3,56 (ì, 4H), 3,93 (ñ, 3H), 4,55 (ä,

J=5 Ãö, 2H), 4,94-5,02 (ì, 3H), 5,12 (ä, J=10 Ãö, 1H), 5,87 (ääò, J=10, 17, 5 Ãö,
1H), 9,04 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 106
Ãèäðîõëîðèä ìåòèë [7-(2-áóòèíèë)-1-(2-ìåòîêñèýòèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-ìåòîêñèýòèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Èñïîëüçó  2-áðîìýòèëìåòèëîâûé ýôèð âìåñòî áðîìèäà 2-öèàíîáåíçèëà â ïðèìåðå

96(à), ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,36 (ñ, 3H), 3,39-3,45 (ì, 4H), 3,56-3,61

(ì, 4H), 3,69 (ò, J=6 Ãö, 2H), 4,50 (ò, J=6 Ãö, 2H), 4,92 (êâ, J=2 Ãö, 2H).
(b) Ãèäðîõëîðèä ìåòèë  [7-(2-áóòèíèë)-1-(2-ìåòîêñèýòèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàòà
Èñïîëüçó  ñîåäèíåíèå, ïîëó÷åííîå â îïèñàííîì âûøå ïðèìåðå 106(à), âìåñòî

ñîåäèíåíè , ïîëó÷åííîãî â ïðèìåðå 96(à), èñïîëüçóåìîãî â ïðèìåðå 97, ñëåäó  ñïîñîáó,
îïèñàííîìó â ïðèìåðå 97, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 3,25-3,32 (ì, 7H), 3,50-3,55 (ì, 4H), 3,61 (ò, J=6 Ãö, 2H), 3,67

(ñ, 3H), 4,14 (ñ, 2H), 4,25 (ò, J=6 Ãö, 2H), 4,98 (ñ, 2H), 9,00 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 107
Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-1-(2-ìåòîêñèýòèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-
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1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
Èñïîëüçó  öèàíèä íàòðè  âìåñòî ìåòèëòèîãëèêîë òà â ïðèìåðå 106, ñëåäó  ñïîñîáó,

îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,81 (ñ, 3H), 3,25 (ñ, 3H), 3,29 (óø.ñ, 4H), 3,55-3,64 (ì, 6H), 4,34 (ò, J=5 Ãö,

2H), 5,08 (ñ, 2H), 9,05 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 108
Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-1-(2-ìåòîêñèýòèë)-2-ìåòîêñè-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ìåòàíîë âìåñòî ìåòèëòèîãëèêîë òà è áåçâîäíûé êàðáîíàò êàëè  â êà÷åñòâå

îñíîâàíè  â ïðèìåðå 106, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ýòîì ïðèìåðå, ñèíòåçèðóþò
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ñ, 3H), 3,23 (ñ, 3H), 3,27 (óø.ñ, 4H), 3,46-3,55 (ì, 6H), 3,94 (ñ, 3H),

4,13 (ò, J=6 Ãö, 2H), 4,96 (ñ, 2H), 9,03 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 109
Òðèôòîðàöåòàò 7-áåíçèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
(a) 7-Áåíçèë-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îí
18,23 ã èíîçèíà ðàñòâîð þò â 90 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó

äîáàâë þò 16 ìë áåíçèëáðîìèäà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð âëèâàþò â 3 ë ýòèëàöåòàòà. Ïîëó÷åííûé âåðõíèé ñëîé
óäàë þò è íèæíèé ìàñë íûé ñëîé ðàñòâîð þò â 10% ñîë íîé êèñëîòå (135 ìë). Ðàñòâîð
íàãðåâàþò äî 70°Ñ è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ðàñòâîð îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû è çàòåì íåéòðàëèçóþò äî ðÍ 7 ñ èñïîëüçîâàíèåì 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà
ãèäðîêñèäà íàòðè . Îñàæäåííîå òâåðäîå âåùåñòâî ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé è ñóøàò ñ
ïîëó÷åíèåì 12,748 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

(b) òðåò-Áóòèë-4-(7-áåíçèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
12,748 ã 7-áåíçèë-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà ðàñòâîð þò â 150 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà

è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 7,9 ã N-õëîðñóêöèíèìèäà. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå íî÷è è ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì. Ðàñòâîð ïðîìûâàþò âîäîé è 1
í. ñîë íîé êèñëîòîé è çàòåì ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè . Ðàñòâîð ôèëüòðóþò
è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ñ ïîëó÷åíèåì 6,103 ã 7-áåíçèë-8-õëîð-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà.
Ïîëó÷åííîå âåùåñòâî ñìåøèâàþò ñ 20 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè 150°Ñ. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò 1 í. ñîë íîé
êèñëîòîé è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè ïîëó÷åííîå
âåùåñòâî êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè
íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ìåòàíîë (10:
1), ïîëó÷àþò 1,539 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,39 (ñ, 9H), 3,07-3,10 (ì, 4H), 3,35-3,39 (ì, 4H), 5,44 (ñ, 2H), 7,16-7,18 (ì,

2H), 7,22-7,32 (ì, 3H), 7,91 (ñ, 1H), 12,18 (ñ, 1H).
(c) Òðèôòîðàöåòàò 7-áåíçèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
15 ìã òðåò-áóòèë-4-(7-áåíçèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë)ïèïåðàçèí-1-

êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 1 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 10 ìã ãèäðèäà íàòðè  è 10 ìêë ìåòèëéîäèäà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 äíåé, äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è âîäó, çàòåì ñìåñü
ðàññëàèâàëàñü. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), â ðåçóëüòàòå ÷åãî ïîëó÷àþò 4,31 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
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ÌÑ m/e (ESI) 325(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 110
Òðèôòîðàöåòàò 7-áåíçèë-1-ýòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 109,

èñïîëüçó  éîäýòàí âìåñòî ìåòèëéîäèäà.
ÌÑ m/e (ESI) 339(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 111
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë [7-áåíçèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðîïóðèí-1-èë]àöåòàòà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 109,

èñïîëüçó  ýòèëáðîìàöåòàò âìåñòî ìåòèëéîäèäà.
ÌÑ m/e (ESI) 397 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 112
Òðèôòîðàöåòàò 7-áåíçèë-1-(2-ìåòîêñèýòèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 109,

èñïîëüçó  áðîìèä 2-ìåòîêñèýòèëà âìåñòî ìåòèëéîäèäà.
ÌÑ m/e (ESI) 369 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 113
Òðèôòîðàöåòàò 7-áåíçèë-1-(2-ïðîïèíèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 109,

èñïîëüçó  ïðîïàðãèëáðîìèä âìåñòî ìåòèëéîäèäà.
ÌÑ m/e (ESI) 349 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 114
Òðèôòîðàöåòàò 7-áåíçèë-1-öèàíîìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 109,

èñïîëüçó  áðîìàöåòîíèòðèë âìåñòî ìåòèëéîäèäà.
ÌÑ m/e (ESI) 350 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 115
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) Ýòèë-2-áðîì-3-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-3H-èìèäàçîë-4-êàðáîêñèëàò
4,56 ìë ñåðíîé êèñëîòû äîáàâë þò ê 170 ìë ýòàíîëà, ñîäåðæàùåãî 16,80 ã 2-áðîì-1Í-

èìèäàçîë-4,5-äèêàðáîíèòðèëà [CAS No. 50847-09-1], è ïîëó÷åííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ. Ðàñòâîð îõëàæäàþò è äîáàâë þò ê íåìó 500
ìë ýòèëàöåòàòà è 200 ìë âîäû. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì
ìàãíè , ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäå è ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 14,1 ã êàðáîíàòà êàëè  è 8,6 ìë áðîìèäà 2-
áóòèíèëà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ê
ðàñòâîðó äîáàâë þò 500 ìë ýòèëàöåòàòà è ñìåñü òðèæäû ïðîìûâàþò 300 ìë âîäû, çàòåì
ïðîìûâàþò 300 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå.
Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (9:1), ïîëó÷àþò 4,09
ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ò, J=7,2 Ãö, 3H), 1,81 (ñ, 3H), 4,47 (êâ, J=7,2 Ãö, 2H), 5,16 (ñ, 2H).
(b) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-öèàíî-5-ýòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-

1-êàðáîêñèëàò
4,09 ã ýòèëîâîãî ýôèðà 2-áðîì-3-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-3H-èìèäàçîë-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû îáúåäèí þò ñ 7,70 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè ïåðåìåøèâàíèè äî 150°Ñ â òå÷åíèå 50 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ðàñòâîð þò â òîëóîëå. Ïîñëå ýòîãî ñìåñü ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-
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ýòèëàöåòàò (2:1), ïîëó÷àþò 4,47 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ò, J=7,2 Ãö, 3H), 1,47 (ñ, 9H), 1,82 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,08-3,13 (ì, 4H),

3,57-3,61 (ì, 4H), 4,44 (êâ, J=7,2 Ãö, 2H), 4,89 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-òèîêàðáàìîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
5 ìë 50% âîäíîãî ðàñòâîðà ñóëüôèäà àììîíè  äîáàâë þò ê 20 ìë ýòàíîëüíîãî

ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 0,80 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-öèàíî-5-ýòîêñèêàðáîíèë-1H-
èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, è ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ â
òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Ê ïîëó÷åííîé ñìåñè äîáàâë þò 100 ìë ýòèëàöåòàòà è 50 ìë âîäû, çàòåì
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 50 ìë âîäû è 50 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà
õëîðèäà íàòðè . Çàòåì ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è
ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè,
ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2), ïîëó÷àþò 0,58 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ò, J=7,2 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,82 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,12-3,16 (ì, 4H),

3,54-3,59 (ì, 4H), 4,44 (êâ, J=7,2 Ãö, 2H), 4,89 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 7,41 (óø.ñ, 1H),
8,88 (óø.ñ, 1H).

(d) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèìèäîèë-1H-
èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

0,235 ã òåòðàôòîðáîðàòà òðèìåòèëîêñîíè  äîáàâë þò ê 20 ìë äèõëîðìåòàíîâîãî
ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 0,58 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-
òèîêàðáàìîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 50 ìë
äèõëîðìåòàíà è ñìåñü ïðîìûâàþò 20 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè .
Ñìåñü ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè ñ ïîëó÷åíèåì 0,55 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,41 (ò, J=7,2 Ãö, 3H), 1,47 (ñ, 9H), 1,81 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,39 (ñ, 3H), 3,12-

3,16 (ì, 4H), 3,56-3,59 (ì, 4H), 4,42 (êâ, J=7,2 Ãö, 2H), 4,80 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(e) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèë-1H-

èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
5 ìë 2 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ñîë íîé êèñëîòû äîáàâë þò ê 30 ìë ýòàíîëüíîãî ðàñòâîðà,

ñîäåðæàùåãî 0,55 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-
ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèìèäîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ïîñëå êîíöåíòðàöèè ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 25 ìë ýòèëàöåòàòà è 1 í. ðàñòâîð
ãèäðîêñèäà íàòðè . Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò 25 ìë ýòèëàöåòàòà è îðãàíè÷åñêèå ñëîè
îáúåäèí þò. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïðîìûâàþò 10 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè ,
ñîäåðæàùåãî 1 ìë 1 í. ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè , è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì
ìàãíè . Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ôèëüòðóþò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 10 ìë äèõëîðìåòàíà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
0,10 ìë òðèýòèëàìèíà è 0,256 ã äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ è çàòåì ê íåé äîáàâë þò 25 ìë ýòèëàöåòàòà.
Ñìåñü ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 10 ìë 0,1 í. ñîë íîé êèñëîòû, 10 ìë íàñûùåííîãî
ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè  è 10 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè  è çàòåì
ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè . Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (4:1),
ïîëó÷àþò 0,15 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
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1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ò, J=7,1 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,81 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,40 (ñ, 3H), 3,16-

3,20 (ì, 4H), 3,55-3,59 (ì, 4H), 4,35 (êâ, J=7,1 Ãö, 2H), 4,80 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(f) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-ãèäðîêñèìåòèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
0,187 ã àöåòàòà ðòóòè (II) è 0,090 ã áîðîãèäðèäà íàòðè  äîáàâë þò ê 8 ìë

ýòàíîëüíîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 0,265 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-
ýòîêñèêàðáîíèë-4-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà,
ïðè 0°C è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ.
Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,187 ã àöåòàòà ðòóòè (II) è 0,090 ã áîðîãèäðèäà íàòðè  è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ê
ðàñòâîðó äîáàâë þò 100 ìë ýòèëàöåòàòà è 50 ìë 0,5 í. ñîë íîé êèñëîòû è îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 50 ìë âîäû è 50 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà
íàòðè . Ñìåñü ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå.
0,172 ã èñõîäíîãî ìàòåðèàëà ñîäåðæàëîñü âî ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-
ýòèëàöåòàò (4:1). Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (1:
4), ïîëó÷àþò 0,061 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,42 (ò, J=7,1 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,81 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,17-3,21 (ì, 4H),

3,41 (ò, J=4,8 Ãö, 1H), 3,56-3,60 (ì, 4H), 4,36 (êâ, J=7,1 Ãö, 2H), 4,75 (ä, J=4,8
Ãö, 2H), 4,81 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).

(g) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

0,120 ã äèîêñèäà ìàðãàíöà äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 0,061 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-
5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-ãèäðîêñèìåòèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 2 ìë
äèõëîðìåòàíà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
15 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (7:3),
ïîëó÷àþò 0,055 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,42 (ò, J=7,1 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,82 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,23-3,26 (ì, 4H),

3,55-3,59 (ì, 4H), 4,45 (êâ, J=7,1 Ãö, 2H), 4,89 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 10,36 (ñ, 1H).
(h) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
0,05 ìë ìåòèëãèäðàçèíà äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 0,055 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-

ýòîêñèêàðáîíèë-4-ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 2,5 ìë ýòàíîëà.
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ è çàòåì íàãðåâàþò ïðè 130°Ñ â òå÷åíèå
14 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (1:1), ïîëó÷àþò 0,035 ã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,52 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,38-3,42 (ì, 4H), 3,61-3,64 (ì, 4H), 3,85

(ñ, 3H), 5,09 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,13 (ñ, 1H).
ÌÑ m/e (ESI) 387,4 (ÌÍ+).
(i) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
0,4 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû äîáàâë þò ê 0,4 ìë ðàñòâîðà 0,0351 ã òðåò-áóòèë-4-[1-

(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà â äèõëîðìåòàíå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
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òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàòèìîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 0,0295 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,65-3,69 (ì, 4H), 3,83 (ñ, 3H), 5,15

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,20 (ñ, 1H).
ÌÑ m/e (ESI) 287,9 (ÌÍ+-CF3COOH).
Ïðèìåð 116
Òðèôòîðàöåòàò 5-áåíçèëîêñèìåòèë-3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) Äèìåòèëàìèä 5-áåíçèëîêñèìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-1-

ñóëüôîêèñëîòû
2,08 ã òðèýòèëàìèíà, 2,80 ã N,N-äèìåòèëñóëüôàìîèëõëîðèäà è 0,22 ã 4-

äèìåòèëàìèíîïèðèäèíà äîáàâë þò ê 50 ìë äèõëîðìåòàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 3,04
ã 5-áåíçèëîêñèìåòèëèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà [CAS No. 82137-50-6] (R. Paul
Gagnier, Michael J. Halat, Brian A. Otter Journal of Heterocyclic Chemistry, 21, p.
481, 1984), è ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ.
Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 250 ìë ýòèëàöåòàòà è ñìåñü ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 50 ìë 1 í.
âîäíîãî ðàñòâîðà ñîë íîé êèñëîòû, 50 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè  è 50
ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè,
ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (2:3), ïîëó÷àþò 2,86 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 2,98 (ñ, 6H), 4,77 (ñ, 2H), 5,74 (ñ, 2H), 7,30-7,39 (ì, 5H), 8,21 (ñ, 1H), 8,46 (ñ, 1H).
(b) Äèìåòèëàìèä 5-áåíçèëîêñèìåòèë-2-õëîð-4-îêñî-4,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-

1-ñóëüôîêèñëîòû
5,3 ìë í-áóòèëèòè  (2,0 Ì öèêëîãåêñàíîâûé ðàñòâîð) â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò

ïðè -78°Ñ â 150 ìë òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 3,34 ã äèìåòèëàìèäà 5-
áåíçèëîêñèìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-1-ñóëüôîêèñëîòû è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè -78°Ñ â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 20 ìë ðàñòâîðà 3,26 ã ãåêñàõëîðýòàíà â òåòðàãèäðîôóðàíå. Ñìåñè
äàþò íàãðåòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 25 ìë 5%
âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè , ñìåñü ýêñòðàãèðóþò 50 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 25 ìë âîäû è 25 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà
íàòðè  è çàòåì ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé
ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (2:3), ïîëó÷àþò 2,31 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 3,12 (ñ, 6H), 4,77 (ñ, 2H), 5,70 (ñ, 2H), 7,30-7,39 (ì, 5H), 8,48 (ñ, 1H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-(6-áåíçèëîêñèìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-

èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 2,31 ã äèìåòèëàìèäà 5-áåíçèëîêñèìåòèë-2-õëîð-4-îêñî-4,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-1-ñóëüôîêèñëîòû è 4,49 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà, íàãðåâàþò ïðè 150°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà â òå÷åíèå 2,5 ÷àñîâ. Ïîëó÷åííûé
îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì
îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷àþò 1,94 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
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δ 3,54-3,58 (ì, 4H), 3,71-3,75 (ì, 4H), 4,68 (ñ, 2H), 5,65 (ñ, 2H), 7,25-7,35 (ì,
5H), 8,21 (ñ, 1H), 12,58 (óø.ñ, 1H).

(d) òðåò-Áóòèë-4-[6-áåíçèëîêñèìåòèë-1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-
d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

0,74 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,078 ã 2-áóòèíèëáðîìèäà äîáàâë þò ê 20 ìë ðàñòâîðà 0,216
ã òðåò-áóòèë-4-(6-áåíçèëîêñèìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-
èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â N,N-äèìåòèëôîðìàìèäå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Çàòåì ê ðàñòâîðó
äîáàâë þò 50 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé òðèæäû ïðîìûâàþò 20 ìë âîäû è çàòåì
10 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2), ïîëó÷àþò 0,139 ã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,86 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,38-3,44 (ì, 4H), 3,61-3,66 (ì, 4H), 4,72

(ñ, 2H), 5,10 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 5,65 (ñ, 2H), 7,25-7,38 (ì, 5H), 8,18 (ñ, 1H).
(e) Òðèôòîðàöåòàò 5-áåíçèëîêñèìåòèë-3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
0,0043 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò îáðàáîòêîé 0,0073 ã òðåò-áóòèë-

4-[6-áåíçèëîêñèìåòèë-1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è î÷èñòêîé ïîëó÷åííîãî ïðîäóêòà ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 115(i).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 2H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,65-3,69 (ì, 4H), 4,69 (ñ, 2H), 5,15

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 5,64 (ñ, 2H), 7,17-7,32 (ì, 5H), 8,20 (ñ, 1H).
Ìàññ-ñïåêòð m/e (ESI) 393,28 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 117
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-

îíà
8 ìë äèõëîðìåòàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 0,123 ã òðåò-áóòèë-4-[6-

áåíçèëîêñèìåòèë-1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, îõëàæäàþò äî -78°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà è ê ñìåñè äîáàâë þò
1,9 ìë òðèõëîðèä áîðà (1,0 Ì ðàñòâîð â äèõëîðìåòàíå). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè -78°Ñ â
òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ è äîáàâë þò 10 ìë ñìåñè èç äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà â ñîîòíîøåíèè
1:1. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè -78°Ñ â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ è çàòåì äàþò
íàãðåòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è ê
ñìåñè äîáàâë þò 10 ìë ìåòàíîëà. Çàòåì ðàñòâîð ñíîâà êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 3 ìë ïèðèäèíà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. 0,3 ìë òàêîãî ðàñòâîðà êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå
ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 0,005 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1H-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,65-3,69 (ì, 4H), 5,16 (êâ, J=2,3 Ãö,

2H), 8,21 (ñ, 1H).
Ìàññ-ñïåêòð m/e (ESI) 273,16 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 118
Ãèäðîõëîðèä 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

2-èëîêñè]áåíçàìèäà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-(2-êàðáàìîèëôåíîêñè)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
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200 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 2,0 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è äîáàâë þò 85 ìã
ñàëèöèëàìèäà è 129 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 100°Ñ â
òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  ðåàêöèîííîé ñìåñè äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû
äîáàâë þò 5,0 ìë âîäû. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1
÷àñà îáðàçîâàâøèéñ  áåëûé îñàäîê ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé. Ïîëó÷åííîå â ðåçóëüòàòå
áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî ïðîìûâàþò âîäîé è ýôèðîì ñ ïîëó÷åíèåì 221 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  (89%).

1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,43 (ñ, 9H), 1,79 (ò, J=2,5 Ãö, 3H), 3,23-3,27 (ì, 4H), 3,36 (ñ, 3H), 3,48-3,52

(ì, 4H), 4,95 (êâ, 2,5 Ãö, 2H), 6,59 (òä, J=8,0, 1,0 Ãö, 1H), 6,63 (ää, J=8,0, 1,0
Ãö, 1H), 7,14 (äää, J=8,0, 7,5, 2,0 Ãö, 1H), 7,80 (ää, J=7,5, 2,0 Ãö, 1H).

ÌÑ m/e (ESI) 522(MH+).
(b) Ãèäðîõëîðèä 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
210 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-(2-êàðáàìîèëôåíîêñè)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà îáúåäèí þò ñ 3,5 ìë ìåòàíîëà è 2,1 ìë
ñìåñè 4 í. ñîë íîé êèñëîòû ñ ýòèëàöåòàòîì. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ñìåñè ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé
ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñàäîê ïðîìûâàþò ýòàíîëîì è ýòèëàöåòàòîì ñ
ïîëó÷åíèåì 177 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  (96%).

1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,82 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,28-3,32 (ì, 4H), 3,48 (ñ, 3H), 3,54-3,58 (ì, 4H), 5,04

(êâ, 2,3 Ãö, 2H), 6,96 (óø.ò, J=7,0 Ãö, 1H), 6,99 (óø.ä, J=8,0 Ãö, 1H), 7,46 (äää, J=
8,0, 7,0, 1,5 Ãö, 1H), 7,93 (óø.ä, J=8,0 Ãö, 1H).

ÌÑ m/e (ESI) 422 (MH+-HCl).
Ïðèìåð 119
3-(2-Áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
(a) 5-Ìåòèë-1-òðèòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
78,8 ã 5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà [CAS No. 76756-58-6] (Shih-

Fong Chen and Raymond P. Panzica, Journal of Organic Chemistry 46, p. 2467, 1981)
ñóñïåíäèðóþò â 2,5 ë äèõëîðìåòàíà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è ê ñìåñè äîáàâë þò 78,8
ã òðèýòèëàìèíà. Äîáàâë þò 176 ã òðèòèëõëîðèäà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ê ñìåñè äîáàâë þò 7,5 ë ýòèëàöåòàòà. Ïîñëå ïîñëåäîâàòåëüíîé
ïðîìûâêè 3 ë âîäû è 3 ë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè  ñìåñü ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (20:80 - 0:100), ïîëó÷àþò 136,5 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 3,79 (ñ, 3H), 6,92 (ñ, 1H), 7,07-7,13 (ì, 6H), 7,32-7,40 (ì, 9H), 7,87 (ñ, 1H).
(b) 2-Õëîð-5-ìåòèë-1-òðèòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
220 ìë ãåêñàìåòèëäèñèëàçèäà ëèòè  (1,0 Ì ðàñòâîð â òåòðàãèäðîôóðàíå) â àòìîñôåðå

àçîòà ïðè -75°Ñ äîáàâë þò ê 4 ë òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 68,3 ã 5-
ìåòèë-1-òðèòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà, è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè -75°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Çàòåì ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 200
ìë òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 82,3 ã ãåêñàõëîðýòàíà. Ñìåñè äàþò
íàãðåòüñ  äî -20°Ñ. Äîáàâë þò 5 ë 5% âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò 4 ë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 5 ë âîäû è
5 ë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Ðàñòâîð ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì
ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â 150 ìë òðåò-
áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà è çàòåì ôèëüòðóþò. Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî äâàæäû

Ñòðàíèöà: 110

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

ïðîìûâàþò 100 ìë òðåò-áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà ñ ïîëó÷åíèåì 69,7 ã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 3,78 (ñ, 3H), 5,81 (ñ, 1H), 7,25-7,27 (ì, 6H), 7,28-7,38 (ì, 9H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-(6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçîë[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-

èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
69,7 ã 2-õëîð-5-ìåòèë-1-òðèòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà îáúåäèí þò

ñ 153,4 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò è
íàãðåâàþò äî 100°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà. Ïîñëå òîãî êàê ñìåñü ñòàíîâèëàñü ëåãêî
ïåðåìåøèâàåìîé, òåìïåðàòóðó ïîâûøàþò äî 150°Ñ. Ñìåñü âûäåðæèâàþò ïðè ýòîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äàþò îõëàäèòüñ  è çàòåì
ñóñïåíäèðóþò â 250 ìë òðåò-áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà. Ñóñïåíäèðîâàííûé ìàòåðèàë
ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé. Òâåðäîå âåùåñòâî äâàæäû ïðîìûâàþò 200 ìë òðåò-
áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà è òðèæäû 200 ìë âîäû. Ïîëó÷åííûé òâåðäûé ìàòåðèàë ñíîâà
äâàæäû ïðîìûâàþò 200 ìë òðåò-áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà è ñóøàò ñ ïîëó÷åíèåì 50,3 ã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 3,56-3,62 (ì, 4H), 3,73-3,80 (ì, 4H), 3,87 (ñ, 3H), 8,16 (ñ, 1H),

12,65 (óø.ñ, 1H).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
43,9 ã êàðáîíàòà êàëè  è 27,8 ìë 2-áóòèíèëáðîìèäà, ïðè 15°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà,

ïîñëåäîâàòåëüíî äîáàâë þò ê 5,5 ë ðàñòâîðà 88,4 ã òðåò-áóòèë-4-(6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-
äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäå. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 22 ÷àñîâ è çàòåì âûëèâàþò â 10 ë âîäû. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò 5 ë ýòèëàöåòàòà.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò äâàæäû 5 ë âîäû è 5 ë íàñûùåííîãî
ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Âîäíûé ñëîé äâàæäû ýêñòðàãèðóþò 3 ë ýòèëàöåòàòà.
Îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò è ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè . Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé
ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:2 - 3:7), ïîëó÷àþò 54,3 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,52 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,38-3,42 (ì, 4H), 3,61-3,64 (ì, 4H), 3,85

(ñ, 3H), 5,09 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,13 (ñ, 1H).
(e) 3-(2-Áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
200 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû äîáàâë þò ê 200 ìë äèõëîðìåòàíîâîãî ðàñòâîðà,

ñîäåðæàùåãî 54,3 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî
[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, è îñòàòîê
ðàñòâîð þò â 500 ìë ýòèëàöåòàòà. Ïîñòåïåííî äîáàâë þò 1 ë 10% âîäíîãî ðàñòâîðà
áèêàðáîíàòà íàòðè . Ïîñëå ýòîãî ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 ë ýòèëàöåòàòà è 500 ìë 5 í.
âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè . Îáðàçîâàâøèéñ  îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò.
Âîäíûé ñëîé ï òü ðàç ýêñòðàãèðóþò 1 ë äèõëîðìåòàíà. Îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò,
ïðîìûâàþò 500 ìë 2 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè , ñóøàò íàä áåçâîäíûì
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòèëàöåòàòà ñ ïîëó÷åíèåì 30,5 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå, â âèäå êðèñòàëëîâ.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,84 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,05-3,09 (ì, 4H), 3,38-3,44 (ì, 4H), 3,85 (ñ, 3H), 5,06

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,13 (ñ, 3H).
Ïðèìåð 119-2
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3-(2-Áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
òîëóîë-4-ñóëüôîíàò

98,7 ìã 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-
4-îíà ðàñòâîð þò â ýòàíîëå è çàòåì ïðè ïåðåìåøèâàíèè äîáàâë þò 1 ìë ýòàíîëüíîãî
ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 101 ìã ìîíîãèäðàòà ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòû. Ñìåñü â òå÷åíèå äâóõ
÷àñîâ ïðè ïåðåìåøèâàíèè îõëàæäàþò ëüäîì. Îáðàçîâàâøèéñ  îñàäîê ñîáèðàþò
ôèëüòðàöèåé è çàòåì ñóøàò ïðè 50°Ñ ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà ñ
ïîëó÷åíèåì 153,2 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ò, J=2 Ãö, 3H), 2,27 (ñ, 3H), 3,25-3,35 (ì, 4H), 3,50-3,54 (ì, 4H), 3,70

(ñ, 3H), 5,13 (ä, J=2 Ãö, 2H), 7,10 (ä, J=8 Ãö, 2H), 7,47 (ä, J=8 Ãö, 2H), 8,25 (ñ,
1H), 8,79 (óø.ñ, 2H).

Êðîìå ýòîãî, 107,95 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå âåùåñòâà ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç
àöåòîíà ñ ïîëó÷åíèåì 84,9 ìã êðèñòàëëè÷åñêîãî ïðîäóêòà.

Ïðèìåð 120
Òðèôòîðàöåòàò 2-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) 9H-Ôëóîðåí-9-èëìåòèë-3-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàò
1,84 ã äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà è 4,71 ã äèôåíèëôîñôîðèëàçèäà äîáàâë þò ê 10 ìë

ðàñòâîðà 5,01 ã 9H-ôëóîðåí-9-èëìåòèë 3-êàðáîêñèïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàòà â òðåò-
áóòàíîëå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò è äîáàâë þò 150 ìë  ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 100 ìë 5% âîäíîãî ðàñòâîðà ñåðíîé êèñëîòû, 100 ìë 5%
âîäíîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè , 100 ìë âîäû è 100 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà
õëîðèäà íàòðè , çàòåì ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêîé
î÷èñòêå íà êîëîíêå ñ ñèëèêàãåëåì. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ
ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (4:1), ïîëó÷àþò 1,88 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,45 (ñ, 9H), 1,45-1,72 (ì, 3H), 1,82-1,87 (óø.ñ, 1H), 3,09-3,30 (óø.ñ, 2H), 3,58

(óø.ñ, 2H), 3,82-3,98 (óø.ñ, 1H), 4,24 (ò, J=7,2 Ãö, 1H), 4,27-4,48 (óø.ñ, 2H), 4,52-
4,59 (óø.ñ, 1H), 7,32 (ää, J=10,3, 10,0 Ãö, 2H), 7,39 (ò, J=10,0 Ãö, 2H), 7,59 (ä, J=
10,0 Ãö, 2H), 7,75 (ä, J=10,3 Ãö, 2H).

(b) òðåò-Áóòèëïèïåðäèí-3-èëêàðáàìàò
25 ìë äèýòèëàìèíà äîáàâë þò ê 250 ìë ýòàíîëüíîãî ðàñòâîðà 1,88 ã 3-òðåò-

áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàòà è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ïîñëå êîíöåíòðèðîâàíè  ðàñòâîðà ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 150 ìë òîëóîëà è 100 ìë
10% âîäíîãî ðàñòâîðà ëèìîííîé êèñëîòû. Âîäíûé ñëîé ïîäùåëà÷èâàþò 5 í. âîäíûì
ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè  è çàòåì äâàæäû ýêñòðàãèðóþò 100 ìë äèõëîðìåòàíà.
Îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò, ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ñ ïîëó÷åíèåì 0,79 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,45 (ñ, 9H), 1,41-1,53 (ì, 2H), 1,65-1,72 (ì, 1H), 1,79-1,86 (ì, 1H), 2,48-2,56

(ì, 1H), 2,64-2,70 (ì, 1H), 2,78-2,86 (ì, 1H), 3,06 (ää, J=12,0, 4,0 Ãö, 1H), 3,48-
3,62 (óø.ñ, 1H), 4,71-4,88 (óø.ñ, 1H).

c) Òðèôòîðàöåòàò 2-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî
[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà

0,020 ã 2-õëîð-5-ìåòèë-1-òðèòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà è 0,040 ã
òðåò-áóòèëïèïåðèäèí-3-èëêàðáàìàòà ñìåøèâàþò äðóã ñ äðóãîì è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè 150°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷àñà â àòìîñôåðå àçîòà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé
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ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷àþò 0,016 ã òðåò-áóòèë [1-(6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî
[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà. 0,0080 ã ïîëó÷åííîãî ñîåäèíåíè 
ðàñòâîð þò â 0,6 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è çàòåì ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,0038 ã
êàðáîíàòà êàëè  è 0,003 ìë 2-áóòèíèëáðîìèäà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàñïðåäåë þò ìåæäó 1 ìë
ýòèëàöåòà è 1 ìë âîäû è îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,5 ìë
äèõëîðìåòàíà è ïîñëå ýòîãî äîáàâë þò 0,5 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. ×åðåç ÷àñ
ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 0,0046 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,74-1,80 (óø.ñ, 1H), 1,82 (óø.ñ, 3H), 1,96-2,19 (óø.ì, 3H), 3,43-3,79 (óø.ì,

5H), 3,86 (ñ, 3H), 5,05 (óø.ä, J=16,0 Ãö, 1H), 5,23 (óø.ä, J=16,0 Ãö, 1H), 8,15 (ñ, 1H).
Ïðèìåð 121
Òðèôòîðàöåòàò 2-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-5-ìåòèë-3-(3-ìåòèë-2-áóòåíèë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
0,0034 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ñ èñïîëüçîâàíèåì 0,0080 ã òðåò-

áóòèë-[1-(6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðèäèí-3-èë]
êàðáàìàòà è 0,004 ìë 4-áðîì-2-ìåòèë-2-áóòåíà, ñëåäó  ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå
120.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,66-1,74 (óø.ñ, 1H), 1,76 (ñ, 3H), 1,80 (ñ, 3H), 1,96-2,20 (óø.ì, 3H), 3,20-3,79

(óø.ì, 5H), 3,85 (ñ, 3H), 4,90-5,05 (ì, 2H), 5,37-5,42 (ì, 1H), 8,15 (ñ, 1H).
Ïðèìåð 122
2-[7-(2-Áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]

áåíçàìèä
53,0 ã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-(2-êàðáàìîèëôåíîêñè)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 160 ìë òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå îäíîãî
÷àñà. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò ïî êàïë ì 1250 ìë 2 Ì âîäíîãî ðàñòâîðà
ãèäðîêñèäà íàòðè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 1 ÷àñà 50 ìèíóò. Îáðàçîâàâøèéñ  áåëûé îñàäîê ñîáèðàþò ôèëüòðàöèåé. Áåëîå
òâåðäîå âåùåñòâî ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì ýòàíîëîì, ñóøàò â òå÷åíèå íî÷è ïðè 60°Ñ, â
ðåçóëüòàòå ÷åãî ïîëó÷àþò 42,8 ã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,78 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 2,82-2,86 (ì, 4H), 3,18-3,22 (ì, 4H), 3,36 (ñ, 3H), 4,91

(êâ, 2,4 Ãö, 2H), 6,58 (òä, J=8,4, 1,2 Ãö, 1H), 6,63 (ää, J=8,0, 0,8 Ãö, 1H), 7,14
(äää, J=8,0, 7,2, 2,0 Ãö, 1H), 7,80 (ää, J=7,6, 2,0 Ãö, 1H).

ÌÑ m/e (ESI) 422(ÌÍ+).
Ïðèìåð 123
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(3-ãèäðîêñèïðîïèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
7 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, çàòåì äîáàâë þò
20 ìêë 3-ìåðêàïòî-1-ïðîïàíîëà è 6 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è ê îñòàòêó äîáàâë þò 0,5 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà
ñîë íîé êèñëîòû. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Ïîëó÷åííûé
îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1%
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òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,15 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .
ÌÑ m/e (ESI) 377 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 124
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-ãèäðîêñèïðîïèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
1,70 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 123,

èñïîëüçó  1-ìåðêàïòî-2-ïðîïàíîë âìåñòî 3-ìåðêàïòî-1-ïðîïàíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 377 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 125
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2,3-äèãèäðîêñèïðîïèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-

1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
2,63 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 123,

èñïîëüçó  3-ìåðêàïòî-1,2-ïðîïàíäèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòî-1-ïðîïàíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 393 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 126
Òðèôòîðàöåòàò 3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
7 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, çàòåì äîáàâë þò
20 ìêë 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû è 6 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè , ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 4,60 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 391 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 127
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
6,10 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  2-ìåðêàïòîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 391 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 128
Òðèôòîðàöåòàò 2-âòîð-áóòèëñóëüôàíèë-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,68 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  áóòàí-2-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 375 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 129
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-ïðîïèëñóëüôàíèë-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,61 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  ïðîïàí-1-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 361 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 130
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-öèêëîïåíòèëñóëüôàíèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,15 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  öèêëîïåíòàíòèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 387 (MH+-CF3COOH).
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Ïðèìåð 131
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-äîäåöèëñóëüôàíèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,96 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  äîäåêàí-1-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 487 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 132
Òðèôòîðàöåòàò 2-(2-àìèíîýòèëñóëüôàíèë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,98 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  2-àìèíîýòàíòèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 362 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 133
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(òèîôåí-2-èëñóëüôàíèë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,11 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  òèîôåí-2-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 401 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 134
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(1H-[1,2,4]òðèàçîë-3-

èëñóëüôàíèë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
2,54 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 386 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 135
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðèäèí-4-èëñóëüôàíèë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
0,77 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  ïèðèäèí-4-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 396 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 136
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-ôåíèëñóëüôàíèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
1,44 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  áåíçîëòèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 395 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 137
Òðèôòîðàöåòàò (R)-2-àìèíî-3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
4,38 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  L-öèñòèí âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 406 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 138
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-ìåòèëïðîïèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,52 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  2-ìåòèëïðîïàí-1-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 375 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 139
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(1,2-äèìåòèëïðîïèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,03 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,
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èñïîëüçó  2-ìåòèëáóòàí-1-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 389 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 140
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðèìèäèí-2-èëñóëüôàíèë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,60 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  ïèðèìèäèí-2-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 397 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 141
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(1H-èìèäàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,75 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  1Í-èìèäàçîë-2-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 385 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 142
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(òèàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,86 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  òèàçîë-2-òèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 402 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 143
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(ôóðàí-2-èëìåòèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,84 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  (ôóðàí-2-èë)ìåòàíòèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 399 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 144
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]àöåòàìèäà
1,86 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  2-ìåðêàïòîàöåòàìèä âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 376 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 145
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(òèîôåí-2-

èëìåòèëñóëüôàíèë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,35 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  (òèîôåí-2-èë)ìåòàíòèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 415 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 146
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-[1-(òèîôåí-2-

èë)ýòèëñóëüôàíèë]-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
0,51 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 126,

èñïîëüçó  1-(òèîôåí-2-èë)ýòàíòèîë âìåñòî 3-ìåðêàïòîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 429 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 147
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(1-ìåòèë-1H-èìèäàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-8-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7- äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, çàòåì äîáàâë þò
10 ìã 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà è 8 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé

Ñòðàíèöà: 116

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,75 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 399 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 148
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(4-ìåòèëïèðèìèäèí-2-èëñóëüôàíèë)-8-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,00 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  4-ìåòèëïèðèìèäèí-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 411 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 149
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðàçèí-2-èëñóëüôàíèë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,00 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  ïèðàçèí-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 411 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 150
Òðèôòîðàöåòàò 2-(áåíçîòèàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
0,07 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  áåíçîòèàçîë-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 452 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 151
Òðèôòîðàöåòàò 2-(1H-áåíçèìèäàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,18 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  1Í-áåíçèìèäàçîë-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 435 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 152
Òðèôòîðàöåòàò 2-(5-àìèíî[1,3,4]òèàäèàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,62 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  5-àìèíî[1,3,4]òèàäèàçîë-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 418 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 153
Òðèôòîðàöåòàò 6-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]íèêîòèíîâîé êèñëîòû
1,01 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  6-ìåðêàïòîíèêîòèíîâóþ êèñëîòó âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 440 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 154
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(4-ìåòîêñèôåíèëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,14 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  4-ìåòîêñèáåíçîëòèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 425 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 155
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(4-íèòðîôåíèëñóëüôàíèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
1,52 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,
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èñïîëüçó  4-íèòðîáåíçîëòèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 440 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 156
Òðèôòîðàöåòàò N-[2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]ýòèë]àöåòàìèäà
2,39 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  N-(2-ìåðêàïòîýòèë)àöåòàìèä âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 404 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 157
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(5-ìåòèë[1,3,4]òèàäèàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-8-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
1,24 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  5-ìåòèë[1,3,4]òèàäèàçîë-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 417 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 158
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(4,6-äèìåòèëïèðèìèäèí-2-èëñóëüôàíèë)-1-ìåòèë-8-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,11 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  4,6-äèìåòèëïèðèìèäèí-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 425 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 159
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(4-ìåòèëòèàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
4,01 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  4-ìåòèëòèàçîë-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 416 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 160
Òðèôòîðàöåòàò 2-(áåíçîêñàçîë-2-èëñóëüôàíèë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
0,84 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  áåíçîêñàçîë-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 436 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 161
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-([1,3,4]òèàäèàçîë-2-

èëñóëüôàíèë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
1,95 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  [1,3,4]òèàäèàçîë-2-òèîë âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 403 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 162
Òðèôòîðàöåòàò 2-àëëèëñóëüôàíèë-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
2,85 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  àëëèëìåðêàïòàí âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 359 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 163
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(3-ìåòèëñóëüôàíèëôåíèëàìèíî)-8-(ïèïåðàçèí-

1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
1,32 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  3-ìåòèëñóëüôàíèëôåíèëàìèí âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 424 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 164
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(òèîìîðôîëèí-4-èë)-1,7-
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äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,33 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  òèîìîðôîëèí âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 388 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 165
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]-2-ìåòèëïðîïèîíîâîé êèñëîòû
1,63 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 147,

èñïîëüçó  2-ìåðêàïòî-2-ìåòèëïðîïèîíîâóþ êèñëîòó âìåñòî 1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-òèîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 405 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 166
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(N-èçîïðîïèëìåòèëàìèíî)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì ê
ðàñòâîðó äîáàâë þò 30 ìêë N-èçîïðîïèëìåòèëàìèíà. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ñìåñè ïðè
80°Ñ â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Ïîëó÷åííûé â ðåçóëüòàòå îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,60 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû.
Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,66 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 358 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 167
Òðèôòîðàöåòàò 3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîíèòðèëà
5 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, çàòåì äîáàâë þò 5
ìã 3-öèàíîôåíîëà è 8 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå òðåõ
÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò, è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
1,02 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 404 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 168
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîíèòðèëà
2,76 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 167,

èñïîëüçó  4-öèàíîôåíîë âìåñòî 3-öèàíîôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 404 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 169
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(3-òîëèëîêñè)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,14 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 167,

èñïîëüçó  3-ìåòèëôåíîë âìåñòî 3-öèàíîôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 393 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 170
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(2-ìåòèëñóëüôàíèëôåíîêñè)-8-(ïèïåðàçèí-1-

èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,50 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 167,
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èñïîëüçó  2-ìåòèëñóëüôàíèëôåíîë âìåñòî 3-öèàíîôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 425 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 171
Òðèôòîðàöåòàò 3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîéíîé êèñëîòû
5 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 10 ìã ýòèë-3-ãèäðîêñèáåíçîàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë N-
ìåòèëïèððîëèäîíà è ê ñìåñè äîáàâë þò 8 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í.
ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 0,4 ìë ýòàíîëà è 0,1 ìë 5 í. âîäíîãî
ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå íî÷è.
Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,09 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 423 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 172
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîéíîé êèñëîòû
1,55 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 171,

èñïîëüçó  ýòèë-4-ãèäðîêñèáåíçîàò âìåñòî 3-ãèäðîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 423 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 173
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(2-òîëèëîêñè)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
7 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, çàòåì äîáàâë þò 5
ìã 2-ìåòèëôåíîëà è 8 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå ï òè
÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 4,40 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 393 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 174
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(4-òîëèëîêñè)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,95 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  4-ìåòèëôåíîë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 393 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 175
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2-ìåòîêñèôåíîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,24 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  2-ìåòîêñèôåíîë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 409 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 176
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(3-ìåòîêñèôåíîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-
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äèãèäðîïóðèí-6-îíà
2,84 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  3-ìåòîêñèôåíîë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 409 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 177
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(4-ìåòîêñèôåíîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,61 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  4-ìåòîêñèôåíîë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 409 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 178
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîëñóëüôîíàìèäà
4,21 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  4-ãèäðîêñèáåíçîëñóëüôîíàìèä âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 458 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 179
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]-3-ìåòîêñèáåíçîíèòðèëà
4,24 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  4-ãèäðîêñè-3-ìåòîêñèáåíçîíèòðèë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 434 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 180
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîíèòðèëà
5,26 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  2-öèàíîôåíîë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 404 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 181
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
4,80 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  4-ãèäðîêñèáåíçàìèä âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 422 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 182
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîàòà
4,38 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  ýòèë-2-ãèäðîêñèáåíçîàò âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 451 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 183
Òðèôòîðàöåòàò  7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïèðèìèäèí-2-èëîêñè)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
1,12 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  ïèðèìèäèí-2-îë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 381 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 184
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(4,6-äèìåòèëïèðèìèäèí-2-èëîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-

1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
0,66 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 173,

èñïîëüçó  4,6-äèìåòèëïèðèìèäèí-2-îë âìåñòî 2-ìåòèëôåíîëà.
ÌÑ m/e (ESI) 409 (MH+-CF3COOH).
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Ïðèìåð 185
Òðèôòîðàöåòàò 3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 10 ìã ýòèë-3-ãèäðîêñèáåíçîàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë N-
ìåòèëïèððîëèäîíà, çàòåì ê ñìåñè äîáàâë þò 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è
ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò
â 1,0 ìë àììèàêà (7 í. ìåòàíîëüíûé ðàñòâîð). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå
íî÷è. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
1,91 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 422(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 186
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû
7 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî -6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 8 ìã 4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû è 8 ìã êàðáîíàòà
êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 100°Ñ â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 2,71 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 451(MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 187
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]-3-ôòîðáåíçîéíîé êèñëîòû
3,49 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 186,

èñïîëüçó  3-ôòîð-4-ãèäðîêñèáåíçîéíóþ êèñëîòó âìåñòî 4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé
êèñëîòû.

ÌÑ m/e (ESI) 441 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 188
Òðèôòîðàöåòàò [4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]ôåíèë]àöåòàòà
3,45 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 186,

èñïîëüçó  (4-ãèäðîêñèôåíèë)óêñóñíóþ êèñëîòó âìåñòî 4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé
êèñëîòû.

ÌÑ m/e (ESI) 437 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 189
Òðèôòîðàöåòàò [2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]ôåíèë]óêñóñíîé êèñëîòû
1,34 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 186,

èñïîëüçó  (2-ãèäðîêñèôåíèë)óêñóñíóþ êèñëîòó âìåñòî 4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé
êèñëîòû.

ÌÑ m/e (ESI) 437 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 190
Òðèôòîðàöåòàò 2-(2-àöåòèëôåíîêñè)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
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1,99 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 186,
èñïîëüçó  1-(2-ãèäðîêñèôåíèë)ýòàíîí âìåñòî 4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû.

ÌÑ m/e (ESI) 421 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 191
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-(2,6-äèôòîðôåíîêñè)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,26 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 186,

èñïîëüçó  2,6-äèôòîðôåíîë âìåñòî 4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 415 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 192
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-ïåíòàôòîðôåíîêñè-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
5,61 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 186,

èñïîëüçó  2,3,4,5,6-ïåíòàôòîðôåíîë âìåñòî 4-ãèäðîêñè-3,5-äèìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû.
ÌÑ m/e (ESI) 469 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 193
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-[4-(ïèððîëèäèí-1-

êàðáîíèë)ôåíîêñè]-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
30 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 1 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, çàòåì ê ðàñòâîðó
äîáàâë þò 15 ìã 1-(4 ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà è 11 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 100°Ñ â òå÷åíèå 2,5 ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò âîäó è
ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò
â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 23,7 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 476 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 194
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]-N-[2-(ïèïåðèäèí-1-èë)ýòèë]áåíçàìèäà
3,05 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  2-ãèäðîêñè-N-[2-(ïèïåðèäèí-1-èë)ýòèë]áåíçàìèä.
ÌÑ m/e (ESI) 533 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 195
Òðèôòîðàöåòàò 5-àöåòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
0,82 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  5-àöåòèëñàëèöèëàìèä âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 464 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 196
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]áåíçîéíîé êèñëîòû
0,70 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  òèîñàëèöèëîâóþ êèñëîòó âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 439 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 197
Òðèôòîðàöåòàò 6-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëàìèíî]íèêîòèíàìèäà
1,43 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  6-àìèíîíèêîòèíàìèä âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 422 (MH+-CF3COOH).
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Ïðèìåð 198
Òðèôòîðàöåòàò àìèäà 3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëîêñè]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
1,44 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  3-ãèäðîêñèïèêîëèíàìèä âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 423 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 199
Òðèôòîðàöåòàò N-òðåò-áóòèë-2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëàìèíî]áåíçàìèäà
0,87 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  2-àìèíî-N-òðåò-áóòèëáåíçàìèä âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 477 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåðû 200 è 201
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëàìèíî]áåíçàìèäà
1,36 ìã ïîë ðíîãî ïðîèçâîäíîãî óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  è 0,39 ìã

íåïîë ðíîãî ïðîèçâîäíîãî óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó
ïðèìåðà 193, èñïîëüçó  2-àìèíîáåíçàìèä âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.

ÌÑ m/e (ESI) 477 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 202
Òðèôòîðàöåòàò N-[3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]ôåíèë]àöåòàìèäà
10,79 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  3-àöåòàìèäîôåíîë âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 436 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 203
Òðèôòîðàöåòàò N-[4-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]ôåíèë]àöåòàìèäà
11,38 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  4-àöåòàìèäîôåíîë âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 436 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 204
Òðèôòîðàöåòàò 2-[N-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]ìåòèëàìèíî]áåíçîéíîé êèñëîòû
3,48 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  4-ìåòèëàíòðàíèëîâóþ êèñëîòó âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 436 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 205
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîéíîé êèñëîòû
25,75 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  ñàëèöèëîâóþ êèñëîòó âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 423 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 206
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëàìèíî]áåíçîëñóëüôîíàìèäà
0,91 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  2-àìèíîáåíçîëñóëüôîíàìèä âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 457 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 207
Òðèôòîðàöåòàò ýòèëîâîãî ýôèðà 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëñóëüôàíèë]áåíçîéíîé êèñëîòû
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0,66 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,
èñïîëüçó  ýòèëòèîñàëèöèëàò âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.

ÌÑ m/e (ESI) 467 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 208
Òðèôòîðàöåòàò 3-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
4,36 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  3-ãèäðîêñèïèêîëèíîâóþ êèñëîòó âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 424 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 209
Òðèôòîðàöåòàò N-[2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]ôåíèë]àöåòàìèäà
0,126 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 193,

èñïîëüçó  2-àöåòàìèäîôåíîë âìåñòî 1-(4-ãèäðîêñèáåíçîèë)ïèððîëèäèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 436 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 210
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èëîêñè]-N,N-äèìåòèëáåíçàìèäà
100 ìã ñàëèöèëîâîé êèñëîòû è 0,76 ìë 2 M òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà

äèìåòèëàìèíà ðàñòâîð þò â 1 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 109 ìêë äèýòèëöèàíîôîñôàòà è 250 ìêë òðèýòèëàìèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5,5 ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò âîäó,
è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è ê
îäíîé òðåòè àëèêâîòû îñòàòêà äîáàâë þò 20 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-[7-(2-áóòèíèë)-2-
õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
êàðáîíàò êàëè  è 1 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 150°Ñ â òå÷åíèå
1,5 ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò âîäó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå.
Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå
ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,06 ìã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 450 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 211
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-[2-(òèàçîëèäèí-3-

êàðáîíèë)ôåíîêñè]-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
2,10 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 210,

èñïîëüçó  òèàçîëèäèí âìåñòî äèìåòèëàìèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 494 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 212
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-[2-(ïèððîëèäèí-1-

êàðáîíèë)ôåíîêñè]-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6,86 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 210,

èñïîëüçó  ïèððîëèäîí âìåñòî äèìåòèëàìèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 476 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 213
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-[2-(ìîðôîëèí-4-êàðáîíèë)ôåíîêñè]-8-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
3,63 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 210,

èñïîëüçó  ìîðôîëèí âìåñòî äèìåòèëàìèíà.
ÌÑ m/e (ESI) 492 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 214
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Òðèôòîðàöåòàò [7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-
2-èë]àöåòîíèòðèëà

Ïðèìåð 215
Òðèôòîðàöåòàò [7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíîìåòèë-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2,3,6,7-

òåòðàãèäðî-1H-ïóðèí-2-èë]àöåòîíèòðèëà
8 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû ðàñòâîð þò â 0,8 ìë àöåòîíèòðèëà è çàòåì ê
ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 8 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â
òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,85 ìã è 2,20 ìã óêàçàííûõ â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèé (ïðèìåðû
214 è 215) ñîîòâåòñòâåííî.

(Ïðèìåð 214) ÌÑ m/e (ESI) 326 (MH+-CF3COOH).
(Ïðèìåð 215) ÌÑ m/e (ESI) 367 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 216
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(2-îêñîïðîïèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,8 ìë àöåòîíà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 8 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå
òðåõ ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,17 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 343 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 217
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ýòèíèë-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
50 ìêë òðèìåòèëñèëèëàöåòèëåíà ðàñòâîð þò â 1,0 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà, çàòåì

ïðè -78°Ñ äîáàâë þò 0,27 ìë í-áóòèëëèòè  (1,56 Ì ðàñòâîðà â ãåêñàíå). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå 15 ìèíóò è â ïîëó÷åííûé ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
äîáàâë þò 1,0 ìë òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 10 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-
áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà.
Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïîëó÷åííîé ñìåñè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèíóò ê
ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè . Ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 1,0
ìë ìåòàíîëà. Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
ïîëó÷åííîé ñìåñè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà äîáàâë þò íàñûùåííûé
ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå
ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,06 ìã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 311 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 218
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-2-(ïðîïàí-2-ñóëüôèíèë)-1,7-

Ñòðàíèöà: 126

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7- äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è ê ðàñòâîðó
äîáàâë þò 20 ìêë 2-ïðîïàíòèîëà è 6 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,30 ìë äèõëîðìåòàíà. Ñìåñü îõëàæäàþò
äî -78°Ñ. Ê ñìåñè äîáàâë þò 5 ìë ì-õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòû è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè -78°Ñ â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð ñóëüôèòà íàòðè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,40 ìë òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 0,89 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 377 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 219
Òðèôòîðàöåòàò N-àöåòèë-N-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èë]àöåòàìèäà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 20% âîäíîãî àììèêà è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°C â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ðàñòâîð þò â 0,4 ìë ïèðèäèíà. Ê ñìåñè äîáàâë þò 0,05 ìë óêñóñíîãî àíãèäðèäà.
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå.
Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå
ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,49 ìã
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 386 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 220
Òðèôòîðàöåòàò N-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]àöåòàìèäà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,2 ìë 20% âîäíîãî ðàñòâîðà àììèàêà è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ðàñòâîð þò â 0,4 ìë ïèðèäèíà. Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,05 ìë óêñóñíîãî àíãèäðèäà.
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â ìåòàíîëå. Ê ðàñòâîðó
äîáàâë þò 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îáðàçîâàâøèéñ  îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 1,36 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 344 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 221
Òðèôòîðàöåòàò [7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

2-èëîêñè]àöåòîíèòðèëà
8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, è ê ïîëó÷åííîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò 50 ìêë ãèäðîêñèàöåòîíèòðèëà è 5 ìã ãèäðèäà íàòðè . Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ê ðåàêöèîííîìó
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ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå.
Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì âûñîêîýôôåêòèâíîé
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü àöåòîíèòðèë-âîäà â
êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì
2,12 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 342 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 222
Òðèôòîðàöåòàò N-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-èë]ãóàíèäèíà
7 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, çàòåì äîáàâë þò
10 ìã ãóàíèäèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 1,0 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ïîëó÷åííûé
ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,20 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 344 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 223
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòèëñóëüôàíèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-

îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
50 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-

1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 1,2 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 44 ìêë (2-õëîðìåòîêñèýòèë)òðèìåòèëñèëàíà è 34 ìã êàðáîíàòà êàëè .
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ.
Äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå ñ ïîëó÷åíèåì 55 ìã óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 0,07 (ñ, 9H), 0,97 (ò, J=8, 4 Ãö, 2H), 1,49 (ñ, 9H), 1,82 (ò, J=2, 4 Ãö, 3H),

3,40-3,44 (ì, 4H), 3,58-3,62 (ì, 4H), 3,71 (ò, J=8,4 Ãö, 2H), 4,92 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 5,67 (ñ, 2H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòèëñóëüôàíèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí -6-îíà
6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ðàñòâîð þò â 0,15 ìë 1-ìåòèë-2-
ïèððîëèäîíà è çàòåì ê ïîëó÷åííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 50 ìêë ìåòèëìåðêàïòàíà (30%;
ìåòàíîëüíûé ðàñòâîð) è 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,60 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû.
Îáðàçîâàâøóþñ  ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ.
Çàòåì ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðîäóâêîé ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ñìåñü
àöåòîíèòðèë-âîäà â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (ñîäåðæàùåé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)) ñ ïîëó÷åíèåì 3,99 ìã óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè .

ÌÑ m/e (ESI) 319 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 224
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-2-èçîïðîïèëñóëüôàíèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
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2,97 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 223,
èñïîëüçó  íàòðèåâóþ ñîëü ïðîïàí-2-òèîëà âìåñòî ìåòèëìåðêàïòàíà.

ÌÑ m/e (ESI) 347 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 225
Òðèôòîðàöåòàò 2-òðåò-áóòèëñóëüôàíèë-7-(2-áóòèíèë)-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
2,99 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 223,

èñïîëüçó  íàòðèåâóþ ñîëü 2-ìåòèë-2-ïðîïàíòèîëà âìåñòî ìåòèëìåðêàïòàíà.
ÌÑ m/e (ESI) 361 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 226
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-

êàðáîíèòðèëà
Ðàñòâîð þò 6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-

òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,15
ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 8 ìã öèàíèäà íàòðè  è 10 ìã
êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Â ðåàêöèîííóþ
ñìåñü äîáàâë þò íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,60 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Îáðàçîâàâøóþñ  ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Çàòåì ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò, ïðîäóâà  åãî ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  1,46 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 298 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 227
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-

èëîêñè]áåíçàìèäà
Ðàñòâîð þò 6 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-

òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,15
ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 8 ìã ñàëèöèëàìèäà è 8 ìã
êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 100°C â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Â ðåàêöèîííóþ
ñìåñü äîáàâë þò ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,80 ìë òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò, ïðîäóâà  åãî ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó
àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  2,45 ìã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 408 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 228
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-

èëîêñè]áåíçîéíîé êèñëîòû
Ïîëó÷àþò 1,55 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, èñïîëüçó  4-ãèäðîêñèáåíçîéíóþ

êèñëîòó, âìåñòî ñàëèöèëàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 227.
ÌÑ m/e (ESI) 409 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 229
Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-

îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, ïîëó÷åííîãî â ïðèìåðå 96(a),
10 ìã öèàíèäà íàòðè  è 0,3 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà, ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
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òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-âîäà,
è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì òîíêîñëîéíîé
õðîìàòîãðàôèè (50% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå), ïîëó÷à  6,1 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,83 (ñ, 3H), 3,50 (ñ, 4H), 3,58-3,64 (ì, 4H), 4,99 (ñ, 2H), 5,74

(ñ, 2H), 7,02 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,44 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,55 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,74 (ä, J=8 Ãö, 1H).
(b) Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 6,1 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-

îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 0,2 ìë òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêè íà êîëîíêå ñ îáðàùåííîé
ôàçîé, èñïîëüçó  ðàñòâîðèòåëü, ñîäåðæàùèé îò 20 äî 60% ìåòàíîëà â âîäå (0,1%
êîíöåíòðèðîâàííîé ñîë íîé êèñëîòû), ïîëó÷à  5,0 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 3,30 (ñ, 4H), 3,60-3,70 (ì, 4H), 5,09 (ñ, 2H), 5,60 (ñ, 2H), 7,27

(ä, J=8 Ãö, 1H), 7,54 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,68 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,94 (ä, J=8 Ãö, 1H), 9,36 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 230
Òðèôòîðàöåòàò 3-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]ïèðèäèí-2-êàðáîêñèëàìèäà
Ðàñòâîð þò 7 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,2 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì
äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 8 ìã 3-ãèäðîêñèïèðèäèí-2-êàðáîêñèëàìèäà è 8 ìã êàðáîíàòà êàëè .
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 100°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò 1 í.
ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à 
2,93 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 524 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 231
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîëñóëüôîíàìèäà
Ïîëó÷àþò 1,90 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, èñïîëüçó  4-

ãèäðîêñèáåíçîëñóëüôîíàìèä, âìåñòî 3-ãèäðîêñèïèðèäèí-2-êàðáîêñèëàìèäà, ïî ñïîñîáó,
îïèñàííîìó â ïðèìåðå 230.

ÌÑ m/e (ESI) 559 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 232
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîíèòðèëà
Ïîëó÷àþò 2,15 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, èñïîëüçó  2-öèàíîôåíîë âìåñòî

3-ãèäðîêñèïèðèäèí-2-êàðáîêñèëàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 230.
ÌÑ m/e (ESI) 505 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 233
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçîéíîé êèñëîòû
Ïîëó÷àþò 3,74 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, èñïîëüçó  4-ãèäðîêñèáåíçîéíóþ

êèñëîòó âìåñòî 3-ãèäðîêñèïèðèäèí-2-êàðáîêñèëàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå
230.

ÌÑ m/e (ESI) 524 (MH+-CF3COOH).
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Ïðèìåð 234
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
Ïîëó÷àþò 3,74 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, èñïîëüçó  ñàëèöèëàìèä âìåñòî 3-

ãèäðîêñèïèðèäèí-2-êàðáîêñèëàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 230.
ÌÑ m/e (ESI) 523 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 235
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ðàñòâîð þò 100 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-

èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 1,2 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è çàòåì äîáàâë þò ê
ðàñòâîðó 97 ìã 4-öèàíîáåíçèëáðîìèäà è 68 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò íàñûùåííûé
âîäíûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ïîëó÷à  71 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,5 Ãö, 3H), 3,43-3,47 (ì, 4H), 3,59-3,63 (ì, 4H), 4,94

(êâ, 2,5 Ãö, 2H), 5,53 (ñ, 2H), 7,42 (ä, J=8,0 Ãö, 2H), 7,62 (ä, J=8,0 Ãö, 2H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
Ðàñòâîð þò 12 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì
äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 10 ìã ñàëèöèëàìèäà è 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè 100°C â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è
ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò
â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à 
6,69 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 523 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 236
Òðèôòîðàöåòàò 7-(2-áóòèíèë)-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
Ðàñòâîð þò 12 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì
äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 10 ìã öèàíèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 2
÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè
âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà
(ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  3,87 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 413 (ÌÍ+-CF3COOH).
Ïðèìåð 237
Òðèôòîðàöåòàò 4-[7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðîïóðèí-1-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ðàñòâîð þò 12 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì
äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 20 ìêë ìåòèëìåðêàïòàíà (30%; ìåòàíîëüíûé ðàñòâîð) è 10 ìã
êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó
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ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå.
Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî
ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà
(ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  6,69 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 434 (ÌÍ+-CF3COOH).
Ïðèìåð 238
Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(3-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(3-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
Ðàñòâîð þò 100 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-

èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 1,2 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è çàòåì äîáàâë þò ê
ðàñòâîðó 97 ìã 3-öèàíîáåíçèëáðîìèäà è 68 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Çàòåì ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ïîëó÷à  71 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,5 Ãö, 3H), 3,43-3,47 (ì, 4H), 3,59-3,63 (ì, 4H), 4,94

(êâ, 2,5 Ãö, 2H), 5,53 (ñ, 2H), 7,42 (ä, J=8,0 Ãö, 2H), 7,62 (ä, J=8,0 Ãö, 2H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(3-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
Ðàñòâîð þò 12 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(3-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì
äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 10 ìã ñàëèöèëàìèäà è 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè 100°C â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 1 í. ñîë íóþ
êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à 
8,76 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

Ìàññ-ñïåêòð m/e (ESI) 523 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 239
Òðèôòîðàöåò 7-(2-áóòèíèë)-1-(3-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
Ðàñòâîð þò 12 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(3-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì
ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 10 ìã öèàíèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 1
÷àñà. Äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè
âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà
(ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  4,96 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 413 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 240
Ãèäðîõëîðèä 1-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-7,8-äèãèäðî-1H,6H-5-îêñà-1,3,4,8a-

òåòðààçàöèêëîïåíòà[b]íàôòàëèí-9-îí
(a) òðåò-Áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-[3-(òåòðàãèäðîïèðàí-2-èëîêñè)ïðîïèë]

-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 20 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-
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ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, ïîëó÷åííîãî â ïðèìåðå 95(a), 20 ìêë 2-(3-
áðîìïðîïîêñè)òåòðàãèäðîïèðàíà, 20 ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè  è 0,2 ìë N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-âîäà è îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Çàòåì îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè (70%
ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå), ïîëó÷à  8 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,50-1,81 (ì, 6H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 2,06 (êâ, J=7 Ãö, 2H),

3,38-3,62 (ì, 10H), 3,80-3,90 (ì, 2H), 4,34-4,47 (ì, 2H), 4,59 (ò, J=3 Ãö, 1H), 4,92
(êâ, J=2 Ãö, 2H).

(b) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-9-îêñî-1,7,8,9-òåòðààçàöèêëîïåíòà[b]íàôòàëèí-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 8 ìã òðåò-áóòèë-4-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-[3-
(òåòðàãèäðîïèðàí-2-èëîêñè)ïðîïèë]-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà,
0,2 ìë ýòàíîëà è êàòàëèòè÷åñêîãî êîëè÷åñòâà ìîíîãèäðàòà ïàðà-òîëóîëñóëüôîêèñëîòû
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ è çàòåì äîáàâë þò ê
ðàñòâîðó 40 ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü äîïîëíèòåëüíî ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-âîäà è îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Çàòåì îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè (20% ìåòàíîëà â
ýòèëàöåòàòå), ïîëó÷à  3 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,82 (ò, J=2 Ãö 3H), 2,18-2,26 (ì, 2H), 3,37-3,43 (ì, 4H), 3,56-

3,62 (ì, 4H), 4,07 (ò, J=6 Ãö, 2H), 4,43 (ò, J=5 Ãö, 2H), 4,88 (êâ, J=2 Ãö, 2H).
(c) Ãèäðîõëîðèä 1-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-7,8-äèãèäðî-1H,6H-5-îêñà-1,3,4,8a-

òåòðààçàöèêëîïåíòà[b]íàôòàëèí-9-îíà
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 3 ìã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-9-îêñî-1,7,8,9-

òåòðààçàöèêëîïåíòà[b]íàôòàëèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 0,5 ìë òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû, ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Çàòåì ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò íà õðîìàòîãðàôè÷åñêîé êîëîíêå ñ îáðàùåííîé ôàçîé,
èñïîëüçó  ðàñòâîðèòåëü - îò 20 äî 50% ìåòàíîëà â âîäå (0,1% êîíöåíòðèðîâàííîé ñîë íîé
êèñëîòû), ïîëó÷à  2,1 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,79 (ñ, 3H), 2,08-2,16 (ì, 2H), 3,27 (óø.ñ, 4H), 3,44-3,54 (ì, 4H), 3,90 (ò, J=6

Ãö, 2H), 4,38 (ò, J=5 Ãö, 2H), 4,94 (ñ, 2H), 9,02 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 241
Ãèäðîõëîðèä 1-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1H-5-îêñà-1,3,4,7a-

òåòðààçà-ñèì-èíäàöåí-8-îíà
Â ïðèìåðå 240 ïîëó÷àþò ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, èñïîëüçó  2-(2-

áðîìýòîêñè)òåòðàãèäðîïèðàí, âìåñòî 2-(3-áðîìïðîïîêñè)òåòðàãèäðîïèðàíà, ïî ñïîñîáó,
îïèñàííîìó â ïðèìåðå 240.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,80 (ñ, 3H), 3,27 (óø.ñ, 4H), 4,19 (ò, J=8 Ãö, 2H), 4,70 (ò, J=8 Ãö, 2H), 4,94

(ñ, 2H), 9,06 (óø.ñ, 2H).
Ïðèìåð 242
Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
(a) Áåíçèë-3-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàòà
Äîáàâë þò ïî êàïë ì 88 ã áåíçèëõëîðîôîðìèàòà (30%-íûé ðàñòâîð â òîëóîëå) ê ñìåñè,

ñîñòî ùåé èç 24,3 ã ýòèëïèïåðèäèí-3-êàðáîêñèëàòà, 26 ìë òðèýòèëàìèíà è 300 ìë
ýòèëàöåòàòà, â òå÷åíèå 30 ìèíóò ïðè îõëàæäåíèè ñìåñè ëüäîì. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
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ôèëüòðóþò, äë  òîãî ÷òîáû óäàëèòü íåðàñòâîðèìîå âåùåñòâî. Ôèëüòðàò ñíîâà ôèëüòðóþò
÷åðåç íåáîëüøîé ñëîé ñèëèêàãåë . Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.

Äîáàâë þò ê îñòàòêó 200 ìë ýòàíîëà è 40 ìë âîäíîãî ðàñòâîðà (5 M) ãèäðîêñèäà
íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííûé
ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è ê îñòàòêó äîáàâë þò 200 ìë âîäû. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ìåòèë-
òðåò-áóòèëîâûì ýôèðîì. Ê âîäíîìó ñëîþ äîáàâë þò 5 M âîäíûé ðàñòâîð ñîë íîé êèñëîòû
è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè 
è çàòåì êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  ìàñë íèñòûé îñòàòîê (30,9 ã).

Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 30 ã ýòîãî îñòàòêà, 24,5 ìë äèôåíèëôîñôîðèëàçèäà, 15,9 ìë
òðèýòèëàìèíà è 250 ìë òðåò-áóòàíîëà, ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 1,5 ÷àñîâ. Ñìåñü äîïîëíèòåëüíî ïåðåìåøèâàþò â ìàñë íîé áàíå ïðè 100°C â
òå÷åíèå 20 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò-âîäà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò ðàçáàâëåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì
áèêàðáîíàòà íàòðè  è çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  ðàñòâîðèòåëü - îò 10 äî 20%
ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå, è ïðè ïîñëåäóþùåé ïåðåêðèñòàëëèçàöèè èç ñìåñè ýòèëàöåòàò-
ãåêñàí ïîëó÷àþò 21,4 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ñ, 9H), 1,48-1,92 (ì, 4H), 3,20-3,80 (ì, 5H), 4,58 (óø.ñ, 1H), 5,13 (ñ,

2H), 7,26-7,40 (ì, 5H).
(b) òðåò-Áóòèë-ïèïåðèäèí-3-èëêàðáàìàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 10 ã áåíçèë-3-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîïèïåðèäèí-1-

êàðáîêñèëàòà, 500 ìã êàòàëèçàòîðà - 10% ïàëëàäè  íà óãëå - è 100 ìë ýòàíîëà,
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â àòìîñôåðå âîäîðîäà â òå÷åíèå íî÷è.
Êàòàëèçàòîð óäàë þò ïóòåì ôèëüòðàöèè. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò è ñóøàò, ïîëó÷à  6,0 ã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,44 (ñ, 9H), 1,47-1,80 (ì, 4H), 2,45-2,60 (ì, 1H), 2,60-2,75 (ì, 1H), 2,75-2,90

(ì, 1H), 3,05 (ää, J=3 Ãö, 12 Ãö, 1H), 3,57 (óø.ñ, 1H), 4,83 (óø.ñ, 1H).
(c) òðåò-Áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèõëîð-7H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 1,25 ã 7-(2-áóòèíèë)-2,6,8-òðèõëîð-7H-ïóðèíà, 1,0 ã òðåò-

áóòèëïèïåðèäèí-3-èëêàðáàìàòà è 10 ìë àöåòîíèòðèëà, ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Ïî êàïë ì äîáàâë þò â òå÷åíèå 10 ìèíóò 0,63 ìë
òðèýòèëàìèíà è çàòåì ñìåñü íåïðåðûâíî ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê êðèñòàëëèçóåòñ  èç ñìåñè
ìåòèë-òðåò-áóòèëîâûé ýôèð-ãåêñàí, ïîëó÷àþò 1,79 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ñ, 9H), 1,60-2,02 (ì, 4H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 3,32-3,41 (ì, 1H), 3,42-

3,52 (ì, 1H), 3,67-3,76 (ì, 1H), 3,80-3,91 (ì, 1H), 4,76-4,90 (ì, 3H).
(d) òðåò-Áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-

3-èë]êàðáàìàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 1,79 ã òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèõëîð-7H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà, 1,0 ã àöåòàòà íàòðè  è 18 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà,
ïåðåìåøèâàþò â ìàñë íîé áàíå ïðè 120°C â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ýòó ñìåñü óäàë þò èç
ìàñë íîé áàíè è ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 18 ìë âîäû. Ñìåñü îõëàæäàþò äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Êðèñòàëëû ñîáèðàþò ïóòåì ôèëüòðàöèè è ïðîìûâàþò âîäîé è
çàòåì ìåòèë-òðåò-áóòèëîâûì ýôèðîì. Çàòåì êðèñòàëëû ñóøàò, ïîëó÷à  1,59 ã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.
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1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,39 (ñ, 9H), 1,34-1,88 (ì, 4H), 1,78 (ñ, 3H), 2,81 (ò, J=11 Ãö, 1H), 2,95 (ò, J=

11 Ãö, 1H), 3,48-3,60 (ì, 2H), 3,64 (ä, J=6 Ãö, 1H), 4,90 (ñ, 2H), 6,94 (ä, J=8 Ãö, 1H).
(e) òðåò-Áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 100 ìã òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà, 66 ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè , 70 ìã 2-
öèàíîáåíçèëáðîìèäà è 1 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà, ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàñïðåäåë þò ìåæäó
ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  ðàñòâîðèòåëü - ñìåñü 50% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå; ïîëó÷àþò 44,7
ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,44 (ñ, 9H), 1,59-1,81 (ì, 2H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 1,86-1,94 (ì, 2H), 3,20-

3,50 (ì, 3H), 3,66 (ä, J=7 Ãö, 1H), 3,86 (óø.ñ, 1H), 4,88-5,06 (ì, 3H), 5,72 (ñ, 2H),
7,06 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,38 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,51 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,70 (ä, J=8 Ãö, 1H).

(f) òðåò-Áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1-
ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà

Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 15 ìã òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-
îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà, 20 ìã öèàíèäà íàòðè  è 0,2
ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà, ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå òðåõ
÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Çàòåì îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè, èñïîëüçó 
ðàñòâîðèòåëü - 50% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå (ïðî âë åòñ  òðè ðàçà), è ïîëó÷àþò 10,3 ìã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,44 (ñ, 9H), 1,52-1,98 (ì, 4H), 1,81 (ò, J=2 Ãö 3H), 3,24 (ää, J=7 Ãö, 12 Ãö,

1H), 3,30-3,40 (ì, 1H), 3,46-3,56 (ì, 1H), 3,72 (ä, J=12 Ãö, 1H), 3,86 (óø.ñ, 1H),
4,86-5,10 (ì, 3H), 5,73 (ñ, 2H), 7,00 (ä, J=8 Ãö, 1H), 7,42 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,54
(äò, J=2 Ãö, 8 Ãö, 1H), 7,73 (ää, J=2 Ãö, 8 Ãö, 1H).

(g) Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-
6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà

Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 10,3 ìã òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-1-(2-öèàíîáåíçèë)-
6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà è 0,2 ìë òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû, ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêè íà êîëîíêå ñ îáðàùåííîé ôàçîé, èñïîëüçó 
ðàñòâîðèòåëü - îò 20 äî 80% ìåòàíîëà â âîäå (0,1% êîíöåíòðèðîâàííîé ñîë íîé êèñëîòû),
è ïîëó÷àþò 8,0 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,60-1,74 (ì, 2H), 1,79 (ò, J=2 Ãö, 3H), 1,88-2,03 (ì, 2H), 3,14-3,28 (ì, 2H),

3,42 (óø.ñ, 1H), 3,52-3,82 (ì, 2H), 4,98-5,12 (ì, 2H), 5,58 (ñ, 2H), 7,26 (ä, J=8 Ãö,
1H), 7,53 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,66 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,93 (ä, J=8 Ãö, 1H), 8,16 (óø.ñ, 3H).

Ïðèìåð 243
Ãèäðîõëîðèä 2-[8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-6-îêñî-6,7-

äèãèäðîïóðèí-1-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 15 ìã òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-

îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà, 20 ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà
êàëè  è 0,2 ìë ìåòàíîëà, ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ïîñëåäóþùèå ñòàäèè
ïðîâîä òñ  ïî òîìó æå ñàìîìó ñïîñîáó, êîòîðûé èñïîëüçîâàëñ  â ïðèìåðå 242, ñòàäèè (f)

Ñòðàíèöà: 135

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

è (g). Òàêèì îáðàçîì ñèíòåçèðóþò ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,58-1,72 (ì, 2H), 1,84-1,94 (ì, 1H), 1,96-2,04 (ì, 1H), 3,08-3,20 (ì, 2H), 3,36-

3,70 (ì, 3H), 3,90 (ñ, 3H), 4,90-5,02 (ì, 2H), 5,32 (ñ, 2H), 7,20 (ä, J=8 Ãö, 1H),
7,47 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,63 (ò, J=8 Ãö, 1H), 7,87 (ä, J=8 Ãö, 1H), 8,12 (óø.ñ, 3H).

Ïðèìåð 244
Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
(a) òðåò-Áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  2-áðîìýòèëáåíçîë âìåñòî 2-

öèàíîáåíçèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 242(e).
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,44 (ñ, 9H), 1,58-1,80 (ì, 2H), 1,83 (ò, J=2 Ãö, 3H), 1,86-1,94 (ì, 2H), 3,00-

3,06 (ì, 2H), 3,20-3,50 (ì, 3H), 3,60 (ä, J=12 Ãö, 1H), 3,85 (óø.ñ, 1H), 4,42-4,48
(ì, 2H), 4,88-5,04 (ì, 3H), 7,02-7,34 (ì, 5H).

(b) Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-6,7-
äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ñèíòåçèðóþò, èñïîëüçó  òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-
áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]
êàðáàìàò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 242 (f) è (g).

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,60-1,72 (ì, 2H), 1,83 (ñ, 3H), 1,88-2,06 (ì, 3H), 3,04 (ò, J=7 Ãö, 2H), 3,35-

3,60 (ì, 2H), 3,75 (ä, J=12 Ãö, 1H), 4,35 (ò, J=7 Ãö, 2H), 5,09 (ñ, 2H), 7,18 (ä, J=7
Ãö, 2H), 7,22-7,34 (ì, 3H), 8,16 (óø.ñ, 3H).

Ïðèìåð 245
Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-1-(2-ôåíèëýòèë)-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ñèíòåçèðóþò, èñïîëüçó  òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-

áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-1-(2-ôåíèëýòèë)-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]
êàðáàìàò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 243.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,56-1,72 (ì, 2H), 1,80 (ò, J=2 Ãö, 3H), 1,84-2,04 (ì, 2H), 2,85 (ò, J=7 Ãö, 2H),

3,08-3,18 (ì, 2H), 3,34-3,54 (ì, 2H), 3,64 (ä, J=12 Ãö, 1H), 3,83 (ñ, 3H), 4,15 (ò, J=
7 Ãö, 2H), 4,88-5,02 (ì, 2H), 7,16-7,24 (ì, 3H), 7,29 (ò, J=7 Ãö, 2H), 8,09 (óø.ñ, 3H).

Ïðèìåð 246
Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
(a) òðåò-Áóòèë-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  4-öèàíîáåíçèëáðîìèä âìåñòî

2-öèàíîáåíçèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 242(e).
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,44 (ñ, 9H), 1,58-1,80 (ì, 2H), 1,82 (ò, J=2 Ãö, 3H), 1,85-1,95 (ì, 2H), 3,18-

3,26 (ì, 1H), 3,29-3,37 (ì, 1H), 3,40-3,48 (ì, 1H), 3,65 (ä, J=12 Ãö, 1H), 3,86
(óø.ñ, 1H), 4,86-5,04 (ì, 3H), 5,22 (ñ, 2H), 7,41 (ä, J=8 Ãö, 2H), 7,62 (ä, J=8 Ãö, 2H).

(b) Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-
6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ñèíòåçèðóþò, èñïîëüçó  òðåò-áóòèë-[1-[7-(2-
áóòèíèë)-2-õëîð-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]
êàðáàìàò, ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 242 (f) è (g).

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
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δ 1,62-1,72 (ì, 2H), 1,80 (ñ, 3H), 1,88-1,96 (ì, 1H), 1,98-2,06 (ì, 1H), 3,16-3,26
(ì, 2H), 3,41 (óø.ñ, 1H), 3,50-3,80 (ì, 2H), 5,07 (ñ, 2H), 5,49 (ñ, 2H), 7,49 (ä, J=8
Ãö, 2H), 7,85 (ä, J=8 Ãö, 2H), 8,16 (óø.ñ, 3H).

Ïðèìåð 247
Ãèäðîõëîðèä 4-[8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-6-îêñî-6,7-

äèãèäðîïóðèí-1-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ñèíòåçèðóþò, èñïîëüçó  òðåò-áóòèë [1-[7-(2-

áóòèíèë)-2-õëîð-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]
êàðáàìàò ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 243.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,58-1,70 (ì, 2H), 1,79 (ñ, 3H), 1,84-2,04 (ì, 2H), 3,08-3,20 (ì, 2H), 3,36-3,70

(ì, 3H), 3,89 (ñ, 3H), 4,88-5,02 (ì, 2H), 5,22 (ñ, 2H), 7,39 (ä, J=8 Ãö, 2H), 7,79
(ä, J=8 Ãö, 2H), 8,14 (óø.ñ, 3H).

Ïðèìåð 248
Ñîëü 2-[8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-

2-èëîêñè]áåíçàìèä òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû
(a) òðåò-Áóòèë [1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàò
Ðàñòâîð þò 700 ìã òðåò-áóòèë [1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-

èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà â 7,0 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà è çàòåì ê ðàñòâîðó äîáàâë þò
114 ìêë ìåòèëéîäèäà è 299 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèíóò è ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 40 ìë âîäû. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèíóò è îáðàçîâàâøèéñ  áåëûé
îñàäîê ñîáèðàþò ïóòåì ôèëüòðàöèè. Îáðàçîâàâøååñ  áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî ïðîìûâàþò
âîäîé è çàòåì ãåêñàíîì, ïîëó÷à  540 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,44 (ñ, 9H), 1,72-1,94 (ì, 4H), 1,81 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,16-3,92 (ì, 5H), 3,72

(ñ, 3H), 4,91 (ää, J=17,6, 2,4 Ãö, 1H), 5,01 (ä, J=17,6 Ãö, 1H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 2-[8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
Ðàñòâîð þò 10 ìã òðåò-áóòèë [1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì äîáàâë þò
ê ýòîìó ðàñòâîðó 10 ìã ñàëèöèëàìèäà è 10 ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
100°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è
ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò
â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à 
5,54 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 436 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 249
Òðèôòîðàöåòàò 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
Ðàñòâîð þò 10 ìã òðåò-áóòèë [1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì ê ðàñòâîðó
äîáàâë þò 10 ìã öèàíèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ.
Äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè
âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà
(ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  3,67 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.
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ÌÑ m/e (ESI) 326 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 250
Òðèôòîðàöåòàò 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-2-òðåò-áóòèëñóëüôàíèë-7-(2-áóòèíèë)-1-

ìåòèë-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Ðàñòâîð þò 10 ìã òðåò-áóòèë [1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì ê ðàñòâîðó
äîáàâë þò 10 ìã íàòðèåâîé ñîëè 2-ìåòèë-2-ïðîïàíòèîëà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 1 í.
ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à 
5,00 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 389 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 251
Òðèôòîðàöåòàò 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-2-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Ðàñòâîð þò 10 ìã òðåò-áóòèë [1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà â 0,6 ìë ìåòàíîëà è çàòåì äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 8
ìã ãèäðèäà íàòðè . Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ê
ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè
âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà
(ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  2,14 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 331 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 252
Òðèôòîðàöåòàò 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-2-äèýòèëàìèíî-1-ìåòèë-1,7-

äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Ðàñòâîð þò 10 ìã òðåò-áóòèë [1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]êàðáàìàòà â 0,3 ìë 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà è çàòåì äîáàâë þò
ê ðàñòâîðó 50 ìêë äèýòèëàìèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°C â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ.
Äîáàâë þò 1 í. ñîë íóþ êèñëîòó ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îáðàçîâàâøèéñ  îñòàòîê ðàñòâîð þò â
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó
àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), ïîëó÷à  2,17 ìã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 372 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 253
Òðèôòîðàöåòàò 8-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-2-(ïèððîëèäèí-1-èë)-

1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îíà
Èñïîëüçó  ïèððîëèäèí, âìåñòî äèýòèëàìèíà, ïîëó÷àþò 1,94 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â

çàãîëîâêå, ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 252.
ÌÑ m/e (ESI) 370 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 254
Ãèäðîõëîðèä 8-(3-ìåòèëàìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
(a) òðåò-Áóòèë-N-ìåòèë-N-(ïèïåðèäèí-3-èë)êàðáàìàò
Äîáàâë þò 0,4 ã ãèäðèäà íàòðè  (60%; ñóñïåíçè  â ìàñëå) ê ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 3,3 ã

3-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàòà, 0,75 ìë ìåòèëéîäèäà è 20 ìë N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà, â âîä íóþ áàíþ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
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ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàñïðåäåë þò ìåæäó
ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  ðàñòâîðèòåëü - îò 10 äî 20% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå, äë  òîãî
÷òîáû ïîëó÷èòü ìàñë íèñòûé ìàòåðèàë (3,04 ã). Âñå êîëè÷åñòâî ìàòåðèàëà îáúåäèí þò ñ
20 ìë ýòàíîëà è êàòàëèçàòîðîì - 10% ïàëëàäè  íà óãëå. Ýòó ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â àòìîñôåðå âîäîðîäà â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Ïîñëå óäàëåíè 
êàòàëèçàòîðà ïóòåì ôèëüòðàöèè ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  1,82 ã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,46 (ñ, 9H), 1,48-1,64 (ì, 2H), 1,72-1,84 (ì, 2H), 2,43 (äò, J=3 Ãö, 12 Ãö, 1H),

2,60 (ò, J=12 Ãö, 1H), 2,75 (ñ, 3H), 2,74-3,02 (ì, 2H), 3,86 (óø.ñ, 1H).
(b) òðåò-Áóòèë-N-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèõëîðî-7H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]-N-

ìåòèëêàðáàìàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ñèíòåçèðóþò, èñïîëüçó  7-(2-áóòèíèë)-2,6,8-

òðèõëîð-7H-ïóðèí è òðåò-áóòèëïèïåðèäèí-3-èëêàðáàìàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â
ïðèìåðå 242 (c).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,70-2,02 (ì, 7H), 2,83 (ñ, 3H), 3,00 (ò, J=12 Ãö, 1H), 3,14 (ò, J=

12 Ãö, 1H), 3,96-4,25 (ì, 3H), 4,80 (ñ, 2H).
(c) òðåò-Áóòèë-N-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]

ïèïåðèäèí-3-èë]-N-ìåòèëêàðáàìàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 580 ìã  òðåò-áóòèë-N-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2,6-äèõëîðî-7H-ïóðèí-8-

èë]ïèïåðèäèí-3-èë]-N-ìåòèëêàðáàìàòà, 315 ìã àöåòàòà íàòðè  è 6 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà,
ïåðåìåøèâàþò â ìàñë íîé áàíå ïðè 120°C â òå÷åíèå 7 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè ,
ôèëüòðóþò ÷åðåç íåáîëüøîé ñëîé ñèëèêàãåë . Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò, îñòàòîê
êðèñòàëëèçóåòñ  èç ñìåñè ýòèëàöåòàò-ãåêñàí è ïîëó÷àþò 420 ìã òðåò-áóòèë-N-[1-[7-(2-
áóòèíèë)-2-õëîð-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]-N-ìåòèëêàðáàìàòà.
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç àëèêâîòû (100 ìã) ïîëó÷åííîãî âûøå ñîåäèíåíè , 0,17 ìë
ìåòèëéîäèäà, 48 ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè  è 0,5 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà,
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Çàòåì îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó 
ðàñòâîðèòåëü - 50% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå, äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 104 ìã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,47 (ñ, 9H), 1,62-1,74 (ì, 1H), 1,81 (ò, J=2 Ãö, 3H), 1,82-1,96 (ì, 3H), 2,82

(ñ, 3H), 2,86 (ò, J=12 Ãö, 1H), 3,02 (ò, J=12 Ãö, 1H), 3,68-3,82 (ì, 2H), 3,72 (ñ,
3H), 4,20 (óø.ñ, 1H), 4,90 (ñ, 2H).

(d) Ãèäðîõëîðèä 7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(3-ìåòèëàìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-6-îêñî-6,7-
äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà

Èñïîëüçó  òðåò-áóòèë-N-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-ïóðèí-
8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]-N-ìåòèëêàðáàìàòà, ñèíòåçèðóþò ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå,
ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 242 (f) è (g).

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,60-1,77 (ì, 2H), 1,81 (ñ, 3H), 1,84-2,00 (ì, 1H), 2,02-2,12 (ì, 1H), 2,60 (ò, J=

5 Ãö, 3H), 3,17-3,40 (ì, 3H), 3,46-3,56 (ì, 1H), 3,79 (ä, J=12 Ãö, 1H), 5,00-5,15 (ì,
2H), 9,01 (óø.ñ, 2H).
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Ïðèìåð 255
Ãèäðîõëîðèä 2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-8-(3-ìåòèëàìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 20 ìã òðåò-áóòèë-N-[1-[7-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-

äèãèäðî-1H-ïóðèí-8-èë]ïèïåðèäèí-3-èë]-N-ìåòèëêàðáàìàòà, 20 ìã 2-ãèäðîêñèáåíçàìèäà, 20
ìã áåçâîäíîãî êàðáîíàòà êàëè  è 0,3 ìë N-ìåòèë-2-ïèððîëèäîíà, ïåðåìåøèâàþò â
ìàñë íîé áàíå ïðè 80°C â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ïîñëåäóþùèå ñòàäèè ñèíòåçà áûëè ïðîâåäåíû
â ñîîòâåòñòâèè ñ òåì æå ñàìûì ñïîñîáîì, êîòîðûé èñïîëüçîâàëñ  â ïðèìåðå 242 (f) è
(g), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,69 (óø.ñ, 2H), 1,82 (ñ, 3H), 1,92 (óø.ñ, 1H), 2,07 (óø.ñ, 1H), 2,62 (ñ, 3H),

3,10-3,40 (ì, 4H), 3,48 (ñ, 3H), 3,76 (óø.ñ, 1H), 5,02 (óø.ñ, 2H), 6,96 (óø.ñ, 2H),
7,44 (óø.ñ, 1H), 7,91 (óø.ñ, 1H), 8,81 (óø.ñ, 2H).

Ïðèìåð 256
Ãèäðîõëîðèä 8-(3-àìèíîïèððîëèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

ïóðèí-2-êàðáîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ñèíòåçèðóþò, èñïîëüçó  òðåò-áóòèëïèððîëèäèí-3-

èëêàðáàìàò, âìåñòî òðåò-áóòèë-N-ìåòèë-N-(ïèïåðèäèí-3-èë)êàðáàìàòà â ïðèìåðå 254, ïî
ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 254 ñòàäèè (b), (c) è (d).

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,81 (ñ, 3H), 2,13 (óø.ñ, 1H), 2,32 (óø.ñ, 1H), 3,64 (ñ, 3H), 3,74-3,86 (ì, 2H),

3,93 (óø.ñ, 3H), 5,19 (ä, J=18 Ãö, 1H), 5,28 (ä, J=18 Ãö, 1H), 8,32 (óø.ñ, 3H).
Ïðèìåð 257
Ãèäðîõëîðèä 2-[8-(3-àìèíîïèððîëèäèí-1-èë)-7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-6,7-äèãèäðî-

1H-ïóðèí-2-èëîêñè]áåíçàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ñèíòåçèðóþò, èñïîëüçó  2-ãèäðîêñèáåíçàìèä ïî

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðàõ 255 è 256.
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,82 (ñ, 3H), 2,11 (óø.ñ, 1H), 2,32 (óø.ñ, 1H), 3,46 (ñ, 3H), 3,72-4,00 (ì, 5H),

5,15 (ä, J=19 Ãö, 1H), 5,23 (ä, J=19 Ãö, 1H), 6,90-7,02 (ì, 2H), 7,42-7,50 (ì, 1H),
7,90-7,99 (ì, 1H), 8,22 (óø.ñ, 3H).

Ïðèìåð 258
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(2-ïðîïèíèë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,299 ã òðèýòèëàìèíà, 0,023 ã 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèíà è 0,645 ã äè-òðåò-

áóòèëäèêàðáîíàòà ê ðàñòâîðó 0,448 ã òðèôòîðàöåòàòà 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-
3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà â 20 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ. Çàòåì äîáàâë þò ê ýòîìó
ðàñòâîðó 2 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå
1 ÷àñà. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð âûëèâàþò â ñìåñü 200 ìë ýòèëàöåòàòà è 100 ìë íàñûùåííîãî
âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò äâà ðàçà âîäîé (100
ìë) è çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì õëîðèäà íàòðè  (100 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ æèäêîñòü
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì
ïîëó÷àþò 0,298 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé
ýòèëàöåòàòîì.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,41 (ì, 4H), 3,63 (ì, 4H), 5,06 (êâ, J=2,3

Ãö, 2H), 8,17 (ñ, 1H), 9,92 (óø.ñ, 1H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(2-ïðîïèíèë)-3,5-
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äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Äîáàâë þò 0,005 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,003 ìë 3-áðîì-1-ïðîïèíà ê ðàñòâîðó 0,010 ã

òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,5 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 10 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 1 ìë
ýòèëàöåòàòà è 1 ìë âîäû è ñëîè ðàçäåë þò. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è
îáðàçîâàâøèéñ  îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 0,5 ìë äèõëîðìåòàíà è 0,5 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà è çàòåì êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,011 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 311,29 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 259
Òðèôòîðàöåòàò [3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èë]àöåòîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è áðîìàöåòîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 312,28 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 260
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ãèäðîêñèýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîìýòàíîëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 317,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 261
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ìåòîêñèýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è áðîìýòèëìåòèëîâîãî ýôèðà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 331,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 262
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë [3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-

d]ïèðèäàçèí-5-èë]àöåòàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ýòèëáðîìàöåòàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 359,13 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 263
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è (2-áðîìýòèë)áåíçîëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 377,34 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 264
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ôåíîêñèýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîìýòèëôåíèëîâîãî ýôèðà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).
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ÌÑ m/e (ESI) 393,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 265
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-îêñî-2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîìàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 391,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 266
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-[2-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2-îêñîýòèë]-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîì-3'-ìåòîêñèàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 421,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 267
Òðèôòîðàöåòàò 2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,81 (ò, J=2,5 Ãö, 3H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,66-3,70 (ì, 4H), 5,15 (êâ, J=2,5 Ãö,

2H), 5,62 (ñ, 2H), 7,34 (ää, J=7,6, 1,5 Ãö, 1H), 7,45 (òä, J=7,6, 1,5 Ãö, 1H), 7,59
(òä, J=7,6, 1,7 Ãö, 1H), 7,75 (ää, J=7,6, 1,7 Ãö, 1H), 8,25 (ñ, 1H).

Ìàññ-ñïåêòð m/e (ESI) 388,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 268
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(2-òðèôòîðìåòèëáåíçèë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-(òðèôòîðìåòèë)áåíçèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 431,21 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 269
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(3-òðèôòîðìåòèëáåíçèë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 3-(òðèôòîðìåòèë)áåíçèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 431,23 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 270
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-íèòðîáåíçèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-íèòðîáåíçèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 408,25 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 271
Òðèôòîðàöåòàò 3-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
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è 3-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).
ÌÑ m/e (ESI) 388,27 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 272
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 4-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 388,29 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 273
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-3-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ìåòèë-3-(áðîììåòèë)áåíçîàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 421,29 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 274
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ìåòèë-4-(áðîììåòèë)áåíçîàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 421,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 275
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë-5-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]ôóðàí-2-êàðáîêñèëàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ýòèë-5-(áðîììåòèë)ôóðàí-2-êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 425,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 276
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-[2-(2-íèòðîôåíèë)-2-îêñîýòèë]-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîì-2'-íèòðîàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

MC m/e (ESI) 436,28 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 277
Òðèôòîðàöåòàò 4-[2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-

d]ïèðèäàçèí-5-èë]àöåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîì-4'-öèàíîàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 416,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 278
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-[2-(4-ìåòîêñèôåíèë)-2-îêñîýòèë]-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîì-4'-ìåòîêñèàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 421,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 279
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Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-[2-(2-ìåòîêñèôåíèë)-2-îêñîýòèë]-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-
3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-
áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîì-2'-ìåòîêñèàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 421,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 280
Òðèôòîðàöåòàò 4-[2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-

d]ïèðèäàçèí-5-èë]ýòèë]áåíçîéíîé êèñëîòû
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è òðåò-áóòèë-4-(2-áðîìýòèë)áåíçîàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 421,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 281
Áèñòðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(ïèðèäèí-2-èëìåòèë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîõëîðèäà 2-(õëîðìåòèë)ïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 364,24 (MH+-2CF3COOH).
Ïðèìåð 282
Áèñòðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(ïèðèäèí-3-èëìåòèë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîõëîðèäà 3-(õëîðìåòèë)ïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 364,30 (MH+-2CF3COOH).
Ïðèìåð 283
Áèñòðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(ïèðèäèí-4-èëìåòèë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîõëîðèäà 4-(õëîðìåòèë)ïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 364,26 (MH+-2CF3COOH).
Ïðèìåð 284
Áèñòðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-[2-îêñî-2-(ïèðèäèí-2-èë)ýòèë]-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîáðîìèäà 2-(2-áðîìàöåòèë)ïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 392,27 (MH+-2CF3COOH).
Ïðèìåð 285
Áèñòðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-[2-îêñî-2-(ïèðèäèí-3-èë)ýòèë]-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîáðîìèäà 3-(2-áðîìàöåòèë)ïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 392,27 (MH+-2CF3COOH).
Ïðèìåð 286
Áèñòðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-[2-îêñî-2-(ïèðèäèí-4-èë)ýòèë]-2-îêñîýòèë]]-2-

(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
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è ãèäðîáðîìèäà 4-(2-áðîìàöåòèë)ïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).
ÌÑ m/e (ESI) 392,28 (MH+-2CF3COOH).
Ïðèìåð 287
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èëìåòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 3-(õëîðìåòèë)-2-ìåòîêñèïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 394,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 288
Áèñòðèôòîðàöåòàò ìåòèë-6-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]íèêîòèíàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ìåòèë-6-(õëîðìåòèë)íèêîòèíàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 422,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 289
Òðèôòîðàöåòàò 5-(6-àìèíîïèðèäèí-3-èëìåòèë)-3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-(òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî)-5-(áðîììåòèë)ïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â
ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 379,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 290
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-3-öèàíî-5-ýòîêñè-N-ìåòèëáåíçàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 4-áðîììåòèë-3-öèàíî-5-ýòîêñè-N-ìåòèëáåíçàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå
258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 489,35 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 291
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-3,5-äèöèàíî-N-ìåòèëáåíçàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 4-áðîììåòèë-3,5-äèöèàíî-N-ìåòèëáåíçàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 470,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 292
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-3-öèàíî-5-ôòîð-N-ìåòèëáåíçàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 4-áðîììåòèë-3-öèàíî-5-ôòîð-N-ìåòèëáåíçàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå
258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 463,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 293
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî-[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-5-öèàíî-2-ýòîêñè-N-ìåòèëáåíçàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 4-áðîììåòèë-5-öèàíî-2-ýòîêñè-N-ìåòèëáåíçàìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå
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258(b).
ÌÑ m/e (ESI) 489,35 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 294
Òðèôòîðàöåòàò 5-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-2-ôòîðáåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 5-áðîììåòèë-2-ôòîðáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 406,15 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 295
Òðèôòîðàöåòàò 2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-5-ôòîðáåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîììåòèë-5-ôòîðáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 406,16 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 296
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 4-áðîììåòèë-3-ôòîðáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 406,23 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 297
Òðèôòîðàöåòàò 2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîììåòèë-3-ôòîðáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 406,25 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 298
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(èçîõèíîëèí-1-èëìåòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 1-áðîììåòèëèçîõèíîëèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,80 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,46 (ì, 4H), 3,68 (ì, 4H), 5,17 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 6,22

(ñ, 2H), 7,94 (ää, J=8,2, 8,0 Ãö, 1H), 8,08 (ò, J=8,2 Ãö, 1H), 8,21 (ä, J=8,0 Ãö,
1H), 8,24 (ä, J=6,4 Ãö, 1Í), 8,27 (ñ, 1H), 8,46 (ä, J=6,4 Ãö, 1H), 8,68 (ä, J=8,2 Ãö, 1H).

MC m/e (ESI) 414,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 299
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ôòîðïèðèäèí-3-èëìåòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîõëîðèäà 3-(áðîììåòèë)-2-ôòîðïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 384,22 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 300
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ôòîðïèðèäèí-4-èëìåòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-
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áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîõëîðèäà 4-(áðîììåòèë)-2-ôòîðïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 384,20 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 301
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(6-ôòîðïèðèäèí-2-èëìåòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ãèäðîõëîðèäà 2-(áðîììåòèë)-6-ôòîðïèðèäèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 384,22 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 302
Òðèôòîðàöåòàò 2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçàìèäà
Äîáàâë þò 0,005 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,007 ã 2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ê ðàñòâîðó,

ñîäåðæàùåìó 0,010 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]
ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,5 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà, è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ. Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó
äîáàâë þò 1 ìë ýòèëàöåòàòà è 1 ìë âîäû è ñëîè ðàçäåë þò. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 1,0 ìë ìåòàíîëà. Ê ýòîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 0,2
ìë âîäíîãî ðàñòâîðà àììèàêà è 0,2 ìë 31% âîäíîãî ðàñòâîðà ïåðîêñèäà âîäîðîäà è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 5°C â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 1 ìë
ýòèëàöåòàòà è 1 ìë âîäû è ñëîè ðàçäåë þò. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è
îáðàçîâàâøèéñ  îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 0,5 ìë äèõëîðìåòàíà è 0,5 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà è çàòåì êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), ïîëó÷à  0,009 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 406,28 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 303
Òðèôòîðàöåòàò 3-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 3-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 302.

ÌÑ m/e (ESI) 406,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 304
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 4-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 302.

ÌÑ m/e (ESI) 406,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 305
Òðèôòîðàöåòàò 3-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîéíîé êèñëîòû
Äîáàâë þò 0,005 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,008 ã ìåòèë-3-(áðîììåòèë)áåíçîàòà ê ðàñòâîðó

0,010 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-
èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 0,5 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ. Â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò 1 ìë
ýòèëàöåòàòà è 1 ìë âîäû è ñëîè ðàçäåë þò. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ðàñòâîð þò â 1,0 ìë ìåòàíîëà. Äîáàâë þò ê ýòîìó ðàñòâîðó 0,1 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà
ãèäðîêñèäà íàòðè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ.
Ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 1 ìë ýòèëàöåòàòà è 1 ìë âîäû. Ðàñòâîð ïîäêèñë þò,
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èñïîëüçó  êîíöåíòðèðîâàííóþ ñîë íóþ êèñëîòó, è ñëîè ðàçäåë þò. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 0,5 ìë äèõëîðìåòàíà è 0,5 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà è çàòåì êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé
ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), ïîëó÷à  0,008 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 407,29 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 306
Òðèôòîðàöåòàò 4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîéíîé êèñëîòû
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè   òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ìåòèë-4-(áðîììåòèë)áåíçîàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 305.

ÌÑ m/e (ESI) 407,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 307
Òðèôòîðàöåòàò 5-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]ôóðàí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è ýòèë-5-(áðîììåòèë)ôóðàí-2-êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 305.

ÌÑ m/e (ESI) 397,28 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 308
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-(1-áåíçèë-6-áåíçèëîêñèìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(6-

áåíçèëîêñèìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è áåíçèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 116(d).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 3,13-3,18 (ì, 4H), 3,50-3,54 (ì, 4H), 4,72 (ñ, 2H), 5,61 (ñ, 2H),

5,65 (ñ, 2H), 7,20-7,35 (ì, 10H), 8,22 (ñ, 1H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-

îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì îáðàáîòêè òðåò-áóòèë-4-(1-áåíçèë-

6-áåíçèëîêñèìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 117.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 3,31-3,37 (ì, 4H), 3,40-3,46 (ì, 4H), 5,68 (ñ, 2H), 7,22-7,36 (ì, 5H), 8,25 (ñ, 1H).

MC m/e (ESI), 311,24 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 309
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-(1-áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-

èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðèôòîðàöåòàòà 3-

áåíçèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà ïî ñïîñîáó,
îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(a).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,47 (ñ, 9H), 3,12-3,16 (ì, 4H), 3,47-3,52 (ì, 4H), 5,58 (ñ, 2H), 7,20-7,34 (ì,

5H), 8,20 (ñ, 1H), 10,04 (óø.ñ, 1H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
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Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(1-
áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
ìåòèëéîäèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 3,29-3,35 (ì, 4H), 3,36-3,41 (ì, 4H), 3,83 (ñ, 3H), 5,68 (ñ, 2H), 7,21-7,34 (ì,

5H), 8,20 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 325,01 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 310
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-(2-îêñî-2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîìàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 3,31-3,36 (ì, 4H), 3,44-3,49 (ì, 4H), 5,69 (ñ, 2H), 5,77 (ñ, 2H), 7,22-7,52 (ì,

8H), 8,06 (ä, J=9,3 Ãö, 2H), 8,32 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 429,39 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 311
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-(2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
(2-áðîìýòèë)áåíçîëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 3,11 (ò, J=8,1 Ãö, 2H), 3,24-3,29 (ì, 4H), 3,37-3,42 (ì, 4H), 4,46 (ò, J=8,1 Ãö,

2H), 5,58 (ñ, 2H), 7,09-7,34 (ì, 10H), 8,20 (ñ, 1H).
MS m/e (ESI), 415,54 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 312
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-(2-ôåíîêñèýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-

d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîìýòèëôåíèëîâîãî ýôèðà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 3,21-3,24 (ì, 4H), 3,37-3,42 (ì, 4H), 4,37 (ò, J=5,8 Ãö, 2H), 4,64 (ò, J=5,8 Ãö,

2H), 5,58 (ñ, 2H), 6,86-6,94 (ì, 3H), 7,07-7,34 (ì, 7H), 8,21 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 431,57 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 313
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-5-(2-ïðîïèíèë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
3-áðîì-1-ïðîïèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 349,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 314
Òðèôòîðàöåòàò [3-áåíçèë-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èë]àöåòîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
áðîìàöåòîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 350,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 315
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Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-(2-ãèäðîêñèýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-
d]ïèðèäàçèí-4-îíà

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-
áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîìýòàíîëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 355,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 316
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-(2-ìåòîêñèýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-

d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
áðîìýòèëìåòèëîâîãî ýôèðà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 369,35 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 317
Òðèôòîðàöåòàò ýòèë [3-áåíçèë-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èë]àöåòàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
ýòèëáðîìàöåòàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 397,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 318
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-5-[2-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2-îêñîýòèë]-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîì-3'-ìåòîêñèàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 459,34 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 319
Òðèôòîðàöåòàò 2-[3-áåíçèë-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-

áåíçèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 326,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 320
Òðèôòîðàöåòàò 5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3-(2-ïðîïèíèë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(6-

ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 3-
áðîì-1-ïðîïèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 2,99 (ò, J=3,3 Ãö, 1H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,65-3,69 (ì, 4H), 3,83 (ñ, 3H), 5,75

(ä, J=3,3 Ãö, 2H), 8,20 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 273,1 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 321
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòåíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(6-

ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 1-
áðîì-2-áóòåíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,69 è 1,84 (ää, J=6,3, 1,3 Ãö, è ää, J=6,3, 1,3 Ãö, 3H), 3,43-3,48 (ì, 4H), 3,54-

Ñòðàíèöà: 150

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

3,58 (ì, 4H), 3,82 è 3,84 (ñ, 3H), 4,94 è 5,07 (ä, J=6,5 Ãö, è ä, J=6,5 Ãö, 2H), 5,63-
5,80 è 6,11-6,20 (ì, 2H), 8,19 è 8,22 (ñ, 1H).

MC m/e (ESI), 289,2 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 322
Òðèôòîðàöåòàò 5-ìåòèë-3-(2-ïåíòåíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(6-

ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 1-
áðîì-2-ïåíòåíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 0,97 è 1,08 (ò, J=7,7 Ãö, è ò, J=7,7 Ãö, 3H), 2,04-2,27 (ì, 2H), 3,42-3,46 (ì,

4H), 3,54-3,58 (ì, 4H), 3,81 è 3,84 (ñ, 3H), 4,91-4,96 (ì, 2H), 5,59-5,81 è 6,14-6,22
(ì, 2H), 8,19 è 8,22 (ñ, 1H)

MC m/e (ESI) 303,25 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 323
Òðèôòîðàöåòàò 5-ìåòèë-3-(3-ìåòèë-2-áóòåíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(6-

ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 1-
áðîì-3-ìåòèë-2-áóòåíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,75 (ñ, 3H), 1,83 (ñ, 3H), 3,43-3,47 (ì, 4H), 3,52-3,57 (ì, 4H), 3,84 (ñ, 3H),

5,00 (ä, J=6,8 Ãö, 2H), 5,40-5,45 (ì, 1H), 8,17 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 303,27 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 324
Òðèôòîðàöåòàò 3-öèêëîïðîïèëìåòèë-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(6-

ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
öèêëîïðîïèëìåòèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 0,44-0,55 (ì, 4H), 0,81-0,85 (ì, 1H), 3,42-3,46 (ì, 4H), 3,54-3,58 (ì, 4H), 3,83

(ñ, 3H), 4,39 (ä, J=6,6 Ãö, 2H), 8,21 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 289,25 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 325
Áèñòðèôòîðàöåòàò 5-[2-(2-àìèíîôåíèë)-2-îêñîýòèë]-3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-[2-(2-íèòðîôåíèë)-2-îêñîýòèë]-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-

1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
è 2-áðîì-2'-íèòðîàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,37-3,44 (ì, 4H), 3,50-3,55 (ì, 4H), 5,04

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 5,44 (ñ, 2H), 7,62 (ì, 1H), 7,71-7,74 (ì, 2H), 8,13 (ä, J=7,9 Ãö,
1H), 8,21 (ñ, 1H).

(b) Áèñòðèôòîðàöåòàò 5-[2-(2-àìèíîôåíèë)-2-îêñîýòèë]-3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-
èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà

Äîáàâë þò 2 ìë âîäû, 0,070 ã æåëåçà è 0,007 ã õëîðèäà àììîíè  ê ðàñòâîðó 0,058 ã
òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-[2-(2-íèòðîôåíèë)-2-îêñîýòèë]-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-
èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 5 ìë ýòàíîëà è ñìåñü êèï ò ò
ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò è
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ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 4 ìë
äèõëîðìåòàíà è äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 4 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ñìåñè â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ
îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,051 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,82 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,45-3,50 (ì, 4H), 3,68-3,72 (ì, 4H), 5,16 (êâ, J=2,3 Ãö,

2H), 5,68 (ñ, 2H), 6,56 (ò, J=7,2 Ãö, 1H), 6,67 (ä, J=7,2 Ãö, 1H), 7,30 (ò, J=7,2 Ãö,
1H), 7,85 (ä, J=7,2 Ãö, 1H), 8,25 (ñ, 1H).

MC m/e (ESI) 406,22 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 326
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5,7-äèìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-(1-ãèäðîêñèýòèë)-1H-èìèäàçîë-2-

èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,5 ìë 0,3 M òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà ìåòèëìàãíèéáðîìèäà â 3 ìë

òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà 0,050 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-
ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ïðè òåìïåðàòóðå -70°C â àòìîñôåðå
àçîòà è äàþò ñìåñè íàãðåòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Äîáàâë þò ê ýòîìó ðàñòâîðó 10
ìë 5% âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò 30 ìë ýòèëàöåòàòà.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàþò 10 ìë âîäû è 10 ìë íàñûùåííîãî
ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè , çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì, ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé
ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (1:1), 0,049 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,37 (ò, J=7,1 Ãö, 3H), 1,47 (ä, J=6,9 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,81 (ò, J=2,3 Ãö,

3H), 3,17-3,22 (ì, 4H), 3,55-3,59 (ì, 4H), 3,84 (ä, J=6,9 Ãö, 1H), 4,38 (êâ, J=7,1
Ãö, 2H), 4,78 (êâ, J=2, 3 Ãö, 2H), 5,12 (êâ, J=6,9 Ãö, 1H).

(b) òðåò-Áóòèë-4-[4-àöåòèë-1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-
áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-(1-ãèäðîêñèýòèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(g).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,38 (ò, J=7,1 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,79 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,53 (ñ, 3H), 3,14-

3,18 (ì, 4H), 3,56-3,60 (ì, 4H), 4,38 (êâ, J=7,1 Ãö, 2H), 4,77 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(c) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5,7-äèìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Äîáàâë þò 0,15 ìë ìåòèëãèäðàçèíà ê ðàñòâîðó 0,019 ã òðåò-áóòèë[4-àöåòèë-1-(2-

áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 3 ìë ýòàíîëà è
ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 110°C â òå÷åíèå 25 ÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,5 ìë äèõëîðìåòàíà è äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 0,5 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé
(èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,017 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 301,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 327
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-7-ôåíèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]
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ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-(1-ãèäðîêñèôåíèëìåòèë)-1H-

èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
ôåíèëìàãíèéáðîìèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 326(a).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,33 (ò, J=7,3 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,81 (ò, J=2,2 Ãö, 3H), 3,16-3,27 (ì, 4H),

3,55-3,59 (ì, 4H), 4,24-4,34 (ì, 2H), 4,39 (ä, J=8,3 Ãö, 1H), 4,78 (êâ, J=2,2 Ãö,
2H), 6,09 (ä, J=8,3 Ãö, 1H), 7,22 (ò, J=8,0 Ãö, 1H), 7,30 (ò, J=8,0 Ãö, 2H), 7,41 (ä, J=8,0 Ãö, 2H).

(b) òðåò-Áóòèë-4-[4-áåíçîèë-1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-
áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-(1-ãèäðîêñèôåíèëìåòèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(g).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 0,92 (ò, J=7,1 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,22-3,28 (ì, 4H),

3,57-3,62 (ì, 4H), 4,03 (êâ, J=7,1 Ãö, 2H), 4,88 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 7,43 (ò, J=8,1
Ãö, 2H), 7,55 (ò, J=8,1 Ãö, 1H), 7,92 (ä, J=8,l Ãö, 2H).

(c) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-7-îêñî-4-ôåíèë-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]
ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-
áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-(1-ãèäðîêñèôåíèëìåòèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è ãèäðàçèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(h).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,44-3,48 (ì, 4H), 3,63-3,67 (ì, 4H), 5,15

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 7,40-7,50 (ì, 3H), 8,34 (ä, J=8,1 Ãö, 2H), 10,70 (ñ, 1H).
(d) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-7-ôåíèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-4-ôåíèë-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(i).

ÌÑ m/e (ESI) 349,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 328
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-7-ôåíèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-4-ôåíèë-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è ìåòèëéîäèäà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,83 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,47-3,51 (ì, 4H), 3,71-3,75 (ì, 4H), 3,92 (ñ, 3H), 5,22

(êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 7,43-7,48 (ì, 3H), 8,35 (ä, J=8,1 Ãö, 2H).
MC m/e (ESI) 363,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 329
Òðèôòîðàöåòàò [3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-7-ôåíèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-5-èë]óêñóñíîé êèñëîòû
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-4-ôåíèë-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è òðåò-áóòèëáðîìàöåòàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 407,29 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 330
Òðèôòîðàöåòàò 2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-7-ôåíèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî
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[4,5-d]ïèðèäàçèí-5-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-4-ôåíèë-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è 2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

ÌÑ m/e (ESI) 464,33 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 331
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-7-òðèôòîðìåòèë-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-(2,2,2-òðèôòîð-1-ãèäðîêñèýòèë)-

1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,065 ã öèíêà è ðàñòâîð 0,200 ã òðèôòîðìåòèëéîäèäà â 2 ìë N,N-

äèìåòèëôîðìàìèäà ê ðàñòâîðó 0,155 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-
ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 3 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà â
àòìîñôåðå àçîòà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè îáðàáîòêå óëüòðàçâóêîì â òå÷åíèå 30 ìèíóò.
Ê ñìåñè äîáàâë þò 30 ìë ýòèëàöåòàòà è 30 ìë 5%-íîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè .
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò äâà ðàçà âîäîé (20 ìë) è çàòåì 20 ìë íàñûùåííîãî
ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè , è ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè . Îðãàíè÷åñêóþ æèäêîñòü
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (1:9), ïîëó÷àþò 0,013 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,39 (ò, J=6,9 Ãö, 3H), 1,48 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,15-3,26 (ì, 4H),

3,55-3,60 (ì, 4H), 4,34 (êâ êâ, J=10,2, 6,9 Ãö, 2H), 4,53-4,64 (óø.ñ, 1H), 4,83 (êâ
êâ, J=17,6, 2,4 Ãö, 2H), 5,39-5,47 (óø.ñ, 1H).

(b) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-7-òðèôòîðìåòèë-3,5-
äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà

Äîáàâë þò 0,060 ã ðåàêòèâà Dess-Martin ê ðàñòâîðó 0,013 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-
áóòèíèë)-5-ýòîêñèêàðáîíèë-4-(2,2,2-òðèôòîð-1-ãèäðîêñèýòèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-
1-êàðáîêñèëàòà â 4 ìë äèõëîðìåòàíà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ýòîìó ðàñòâîðó 5 ìë äèõëîðìåòàíà, 10 ìë íàñûùåííîãî
âîäíîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè  è 0,100 ã ãèäðîñóëüôèòà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ðàñòâîð þò â 4 ìë ýòàíîëà è äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 0,2 ìë ìåòèëãèäðàçèíà. Ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè 110°C â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,5 ìë äèõëîðìåòàíà è äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 0,5 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé
(èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,008 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,71-3,75 (ì, 4H), 3,87 (ñ, 3H), 5,18

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
MC m/e (ESI) 355,16 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 332
Òðèôòîðàöåòàò 1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-êàðáîêñàìèäà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-(öèàíîãèäðîêñèìåòèë)-5-ìåòîêñèêàðáîíèë-1H-

èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,200 ã öèàíèäà íàòðè  è 0,010 ìë óêñóñíîé êèñëîòû ê ðàñòâîðó òðåò-áóòèë-

4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ìåòîêñèêàðáîíèë-4-ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
â 15 ìë àöåòîíèòðèëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16
÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 100 ìë ýòèëàöåòàòà è ñìåñü ïðîìûâàþò äâà ðàçà âîäîé (50
ìë) è çàòåì 50 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
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ñóëüôàòîì ìàãíè  è ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì
ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (2:3), 0,274 ã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,5 Ãö, 3H), 3,19-3,23 (ì, 4H), 3,56-3,60 (ì, 4H), 3,95

(ñ, 3H), 4,68 (ä, J=9,0 Ãö, 1H), 4,82 (êâ, J=2,5 Ãö, 2H), 5,72 (ä, J=9,0 Ãö, 1H).
(b) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-(êàðáàìîèëãèäðîêñèìåòèë)-5-ìåòîêñèêàðáîíèë-1H-

èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 3,2 ìë 30% âîäíîãî ðàñòâîðà ïåðîêñèäà âîäîðîäà è 3,2 ìë 28% âîäíîãî

ðàñòâîð àììèàêà ê ðàñòâîðó 0,274 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-(öèàíîãèäðîêñèìåòèë)-
5-ìåòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 8 ìë ìåòàíîëà ïðè 5°C
è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Â ýòîò ðàñòâîð äîáàâë þò 100 ìë íàñûùåííîãî
ðàñòâîðà ãèäðîñóëüôèòà íàòðè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äâà ðàçà 100 ìë ýòèëàöåòàòà.
Îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò. Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè,
ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ìåòàíîë-ýòèëàöåòàò (1:9), 0,039 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,5 Ãö, 3H), 3,13-3,25 (ì, 4H), 3,54-3,57 (ì, 4H), 3,91

(ñ, 3H), 4,33-4,37 (óø.ñ, 1H), 4,77 (êâ, J=2,5 Ãö, 2H), 5,54 (ñ, 1H), 5,63 (ñ, 1H), 6,82 (ñ, 1H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-[4-àìèíîîêñàëèë-1-(2-áóòèíèë)-5-ìåòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,051 ìë òðèýòèëàìèíà è ðàñòâîð 0,058 ã êîìïëåêñà òðèîêñèä ñåðû-ïèðèäèí â

1 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà ê ðàñòâîðó 0,038 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-
(êàðáàìîèëãèäðîêñèìåòèë)-5-ìåòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà â 2 ìë äèõëîðìåòàíà ïðè 0°C è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Çàòåì äîáàâë þò 0,102 ìë òðèýòèëàìèíà è ðàñòâîð 0,116
ã êîìïëåêñà òðèîêñèä ñåðû-ïèðèäèí â 1 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 50 ìë ýòèëàöåòàòà è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò ïîñëåäîâàòåëüíî âîäíûì ðàñòâîðîì 1% ñåðíîé êèñëîòû (20
ìë), íàñûùåííûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  (20 ìë) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
õëîðèäà íàòðè  (20 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè
íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-
ãåêñàí (2:1), 0,021 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,82 (ò, J=2,5 Ãö, 3H), 3,19-3,23 (ì, 4H), 3,56-3,59 (ì, 4H), 3,84

(ñ, 3H), 4,84 (êâ, J=2,5 Ãö, 2H), 5,62 (óø.ñ, 1H), 7,02 (óø.ñ, 1H).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-êàðáàìîèë-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[4-

àìèíîîêñàëèë-1-(2-áóòèíèë)-5-ìåòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(h).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,46-3,50 (ì, 4H), 3,63-3,66 (ì, 4H), 3,99

(ñ, 3H), 5,12 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 6,16 (ñ, 1H), 8,85 (ñ, 1H).
(e) Òðèôòîðàöåòàò 1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-êàðáîêñàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-4-êàðáàìîèë-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-
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èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(i).
ÌÑ m/e (ESI) 330,18 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 333
Òðèôòîðàöåòàò 1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-êàðáîíèòðèëà
Äîáàâë þò 0,030 ìë òðèýòèëàìèíà è 0,015 ìë îêñèõëîðèäà ôîñôîðà ê ðàñòâîðó 0,015 ã

òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-êàðáàìîèë-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-äèãèäðîèìèäàçî
[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 1 ìë äèõëîðìåòàíà è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ýòîìó
ðàñòâîðó 1 ìë äèõëîðìåòàíà è 1 ìë òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû. Ñïóñò  îäèí ÷àñ ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó
àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü
0,001 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,74-3,78 (ì, 4H), 3,88 (ñ, 3H), 5,18

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
MC m/e (ESI) 312,25 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 334
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) 1-Áåíçèë-7-õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
Äîáàâë þò 0,604 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,297 ìë ìåòèëéîäèäà ê ðàñòâîðó 1,035 ã 1-

áåíçèë-7-õëîð-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà â 30 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà
(J. A. Carbon, Journal of the American Chemical Society, 80, p. 6083, 1958) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 300
ìë ýòèëàöåòàòà è 100 ìë âîäû è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò äâà ðàçà âîäîé (100 ìë) è
çàòåì 100 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ýòèëàöåòàòîì, 0,280 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 3,86 (ñ, 3H), 5,64 (ñ, 2H), 7,11-7,16 (ì, 2H), 7,35-7,43 (ì, 3H), 7,90 (ñ, 1H).
(b) 1-Áåíçèë-7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
Äîáàâë þò 2 ìë âîäíîãî ðàñòâîðà 50% äèìåòèëàìèíà ê ðàñòâîðó 0,138 ã 1-áåíçèë-7-

õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà â 2 ìë ýòàíîëà è ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè 130°C â òå÷åíèå 72 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå
ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè,
ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ìåòàíîë-ýòèëàöåòàò (1:19), 0,139 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 2,73 (ñ, 6H), 3,79 (ñ, 3H), 5,59 (ñ, 2H), 7,12-7,16 (ì, 2H), 7,30-7,39 (ì, 3H), 7,79 (ñ, 1H).
(c) 1-Áåíçèë-2-õëîð-7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
Äîáàâë þò 1,15 ìë 1 M ðàñòâîðà äèáóòèëìàãíè  â òåòðàãèäðîôóðàíå ê ðàñòâîðó 0,320

ìë äèèçîïðîïèëàìèíà â 2 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â àòìîñôåðå
àçîòà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Ýòîò ðàñòâîð äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 0,162
ã 1-áåíçèë-7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà â 4 ìë
òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â àòìîñôåðå àçîòà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Çàòåì â ýòîò ðàñòâîð äîáàâë þò ïî
êàïë ì ðàñòâîð 0,540 ã ãåêñàõëîðýòàíà â 5 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
ñìåñè â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ â íåå äîáàâë þò 30 ìë 5% âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè .
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Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (100 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
ïîñëåäîâàòåëüíî âîäîé (30 ìë)  è 30 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè  è ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè.
Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì
îáðàçîì, ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (2:1), 0,094 ã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 2,68 (ñ, 6H), 3,78 (ñ, 3H), 5,60 (ñ, 2H), 7,05-7,08 (ì, 2H), 7,29-7,37 (ì, 3H).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[1-áåíçèë-7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-

d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  1-áåíçèë-2-õëîð-7-

äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó
â ïðèìåðå 116(c).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,47 (ñ, 9H), 2,68 (ñ, 6H), 3,19-3,22 (ì, 4H), 3,41-3,46 (ì, 4H), 3,76 (ñ, 3H),

5,40 (ñ, 2H), 6,88 (ì, 2H), 7,20-7,25 (ì, 3H).
(e) òðåò-Áóòèë-4-[7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò ðàñòâîð 0,117 ã òðåò-áóòèë-4-[1-áåíçèë-7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-4-îêñî-4,5-

äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 5 ìë
òåòðàãèäðîôóðàíà ê 15 ìë æèäêîãî àììèàêà è äîáàâë þò ê ñìåñè ïðè êèï ÷åíèè ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì 0,009 ã ëèòè . Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 1 ìë 5%-íîãî âîäíîãî
ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè  è ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), äë 
òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,007 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,48 (ñ, 9H), 3,11 (ñ, 6H), 3,55-3,58 (ì, 8H), 3,69 (ñ, 3H).
(f) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-7-äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[7-

äèìåòèëàìèíî-5-ìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà è 1-áðîì-2-áóòèíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,80 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,75 (ñ, 6H), 3,44-3,48 (ì, 4H), 3,62-3,65 (ì, 4H), 3,68

(ñ, 3H), 5,16 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
MC m/e (ESI) 330,16 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 335
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðèäèí-4-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) Òðèôòîðàöåòàò 5-ìåòèë-2-(ïèïåðèäèí-4-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-

îíà
Äîáàâë þò 2,71 ã õëîðèäà æåëåçà (III) ê ðàñòâîðó 0,292 ã 4,5-äèàìèíî-2-ìåòèë-2H-

ïèðèäàçèí-3-îíà â 16 ìë ýòàíîëà [CAS No. 4725-76-2] (Martine Beljean-Leymarie, Michel
Pays è Jean-Claude Richer, Canadian Journal of Chemistry 61, p. 2563, 1983) è 0,426 ã
òðåò-áóòèë-4-ôîðìèëïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàòà è ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû. Ðàñòâîð ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé
(èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,061 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
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δ 2,06-2,17 (ì, 2H), 2,28-2,35 (ì, 2H), 3,15-3,24 (ì, 2H), 3,29-3,35 (ì, 1H), 3,50-
3,56 (ì, 2H), 3,85 (ñ, 3H), 8,28 (ñ, 1H).

(b) òðåò-Áóòèë-4-(6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-
èë)ïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàò

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðèôòîðàöåòàòà 5-
ìåòèë-2-(ïèïåðèäèí-4-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà ïî ñïîñîáó,
îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(a).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 2,00-2,16 (ì, 4H), 2,85-2,99 (óø.ñ, 2H), 3,23 (òò, J=11,9, 4,0 Ãö,

1H), 3,95 (ñ, 3H), 4,11-4,40 (óø.ñ, 2H), 8,39 (ñ, 1H), 13,90 (ñ, 1H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-(6-

ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë)ïèïåðèäèí-1-êàðáîêñèëàòà ïî
ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 119(d).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,81 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 1,93-2,00 (ì, 4H), 2,85-2,96 (óø.ñ, 2H),

3,14 (êâ, J=7,9 Ãö, 1H), 3,85 (ñ, 3H), 4,16-4,37 (óø.ñ, 2H), 5,39 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,24 (ñ, 1H).
(d) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðèäèí-4-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðèäèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(i).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,80 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,10-2,11 (ì, 2H), 2,25-2,32 (ì, 2H), 3,18-3,41 (ì, 3H),

3,56-3,61 (ì, 2H), 3,83 (ñ, 3H), 5,47 (ò, J=2,3 Ãö, 2H), 8,27 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI), 286,27 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 336
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]

ïèðèäèí-4-îíà
(a) 3-(2-Áóòèíèë)-4-õëîð-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí
Ñóñïåíäèðóþò 2,0 ã 4-õëîð-1H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèíà, 1,37 ìë 1-áðîì-2-áóòèíà è 1,98

ã êàðáîíàòà êàëè  â 15 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàçáàâë þò
ýòèëàöåòàòîì è ïðîìûâàþò âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì
ìàãíè , çàòåì ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì,
ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (1:2), 1,79 ã ñìåñè (1:1),
ñîñòî ùåé èç ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, è ñîåäèíåíè , àëêèëèðîâàííîãî â
ïîëîæåíèå-1.

(b) 3-(2-Áóòèíèë)-2,4-äèõëîð-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí
Äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàìèäà ëèòè  â 2,22 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà ê 5

ìë òåòðàãèäðîôóðàíîâîãî ðàñòâîðà 490 ìã 3-(2-áóòèíèë)-4-õëîð-3H-èìèäàçî[4,5-c]
ïèðèäèíà â áàíå ñî ñìåñüþ ñóõîé ëåä-ìåòàíîë è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè òåìïåðàòóðå
íèæå -66°C â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Îáðàçîâàâøóþñ  ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò ïî êàïë ì
ê ðàñòâîðó 1,13 ã ãåêñàõëîðýòàíà â 2 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà, ïðè ýòîì êîíòðîëèðóþò,
÷òîáû òåìïåðàòóðà ñìåñè áûëà -63°C èëè íèæå. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà è
40 ìèíóò â òîé æå ñàìîé áàíå è çàòåì äîáàâë þò ê ðàñòâîðó íàñûùåííûé âîäíûé ðàñòâîð
õëîðèäà àììîíè . Îáðàçîâàâøóþñ  ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äâà ðàçà ýòèëàöåòàòîì è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Çàòåì îáðàçîâàâøèéñ  îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç
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ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (2:1), 120 ìã êîðè÷íåâîãî ìàñë íèñòîãî
ìàòåðèàëà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 1,78 (ñ, 3H), 5,29 (ñ, 2H), 7,70 (ä, J=5,6 Ãö, 1H), 8,21 (ä, J=5,6 Ãö, 1H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-[3-(2-áóòèíèë)-4-õëîð-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-

êàðáîêñèëàò
Ðàñòâîð þò â ýòàíîëå 211 ìã òðåò-áóòèë-3-(2-áóòèíèë)-2,4-äèõëîð-3H-èìèäàçî[4,5-c]

ïèðèäèíà, 197 ìã ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è 222 ìã áèêàðáîíàòà íàòðè , ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°C â òå÷åíèå 30 ìèíóò è çàòåì ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
òðåõ ÷àñîâ è 20 ìèíóò. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è ðàñòâîð
ïðîìûâàþò âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì
ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (3:1), 244 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,52 (ñ, 9H), 1,87 (ñ, 3H), 3,47-3,49 (ì, 4H), 3,65-3,68 (ì, 4H), 4,94 (ñ, 2H),

7,41 (ä, J=5,2 Ãö, 1H), 8,15 (ä, J=5,2 Ãö, 1H).
(d) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]

ïèðèäèí-4-îíà
Ðàñòâîð þò 98 ìã àöåòàòà íàòðè  â 2 ìë äèìåòèëñóëüôîêñèäà, ñîäåðæàùåãî 0,3 ììîëü

òðåò-áóòèë-4-[3-(2-áóòèíèë)-4-õëîð-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà, è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 120°C â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Çàòåì äîáàâë þò ê
ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó 100 ìã êàðáîíàòà êàëè  è 1 ìë ìåòèëéîäèäà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è ðàñòâîð
ïðîìûâàþò âîäîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì
ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Ðàñòâîð þò 5 ìã ïðîäóêòà,
ïîëó÷åííîãî èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ìåòàíîë-ýòèëàöåòàò (1:10), â 0,5 ìë
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû è ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó
àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü
0,55 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 286 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 337
Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-4-îíà
(a) Àëëèë-(3-íèòðîïèðèäèí-4-èë)àìèí
Äîáàâë þò 40 ìë àëëèëàìèíà ê ðàñòâîðó 18,0 ã ãèäðîõëîðèäà 4-ýòîêñè-3-íèòðîïèðèäèíà

â 400 ìë ýòàíîëà è ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì, ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (1:1), 13,6 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 4,00 (ì, 2H), 5,29-5,35 (ì, 2H), 5,87-5,98 (ì, 1H), 6,63 (ä, J=6,5 Ãö, 1H), 8,30

(ä, J=6,5 Ãö, 1H), 8,31 (óø.ñ, 1H), 9,23 (ñ, 1H).
(b) N*-4*-Àëëèë-2-õëîðïèðèäèí-3,4-äèàìèí
Äîáàâë þò 55 ìë 35%-íîé ñîë íîé êèñëîòû ê 3,02 ã àëëèë-(3-íèòðîïèðèäèí-4-èë)àìèíà è

ñìåñü íàãðåâàþò äî 90°C. Äîáàâë þò ê ýòîìó ðàñòâîðó 19,1 ã õëîðèäà îëîâà è ñìåñü
âûäåðæèâàþò ïðè 90°C â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò íà âîä íîé
áàíå ñî ëüäîì è çàòåì äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 250 ìë âîäû ñî ëüäîì. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è çàòåì äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 250 ìë ìåòàíîëà,
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íàñûùåííîãî àììèàêîì. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó
750 ìë ýòèëàöåòàòà è ñìåñü ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí
(1:1), 2,88 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 3,29-3,58 (óø.ñ, 2H), 3,84 (ä, J=6,3 Ãö, 2H), 4,26-4,37 (óø.ñ, 1H), 5,24 (ä, J=

11,0 Ãö, 1H), 5,29 (ä, J=16,0 Ãö, 1H), 5,85-5,98 (ääò, J=16,0, 11,0, 6,5 Ãö, 1H),
6,43 (ä, J=6,5 Ãö, 1H), 7,66 (ä, J=6,5 Ãö, 1H).

(c) 1-Àëëèë-4-õëîð-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-îí
Äîáàâë þò ðàñòâîð 4,46 ã N,N'-äèñóêöèíèìèäèëêàðáîíàòà â 400 ìë àöåòîíèòðèëà ê

ðàñòâîðó, ñîäåðæàùåìó 2,88 ã N*-4*-àëëèë-2-õëîðîïèðèäèí-3,4-äèàìèíà â àöåòîíèòðèëå, è
ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 70 ÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ðàñòâîð þò â ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 500 ìë ýòèëàöåòàòà
è 300 ìë âîäû. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò äâà ðàçà 1 í. ñîë íîé êèñëîòîé (100 ìë) è
çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì õëîðèäà íàòðè  (100 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì, ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-äèõëîðìåòàí (1:1), 2,30 ã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 4,51 (ä, J=5,7 Ãö, 1H), 5,25, (ä, J=16,0 Ãö, 1H), 5,30 (ä, J=10,9 Ãö, 1H), 5,85-

5,95 (ääò, J=16,0, 10,9, 5,7 Ãö, 1H), 6,91 (ä, J=6,9 Ãö, 1H), 8,10 (ä, J=6,9 Ãö, 1H),
8,99 (óø.ñ, 1H).

(d) 1-Àëëèë-3-áåíçèë-4-õëîðî-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-îí
Äîáàâë þò 0,76 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,94 ã áåíçèëáðîìèäà ê ðàñòâîðó 1,05 ã 1-àëëèë-4-

õëîð-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-îíà â 50 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ýòîìó
ðàñòâîðó 300 ìë âîäû è 300 ìë ýòèëàöåòàòà, îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò òðè ðàçà âîäîé
(100 ìë) è çàòåì 100 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, ïîëó÷à  1,57 ã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 4,56 (ä, J=5,7 Ãö, 1H), 5,23 (ä, J=16,0 Ãö, 1H), 5,30 (ä, J=10,9 Ãö, 1H), 5,44

(ñ, 2H), 5,85-5,95 (ääò, J=16,0, 10,9, 5,7 Ãö, 1H), 6,91 (ä, J=6,9 Ãö, 1H), 7,25-7,34
(ì, 5H), 8,08 (ä, J=6,9 Ãö, 1H), 8,99 (óø.ñ, 1H).

(e) 3-Áåíçèë-4-õëîðî-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-îí
Äîáàâë þò 1,5 ìë âîäû, 1,06 ã 4-ìåòèëìîðôîëèí-N-îêñèäà, 3 ìë âîäíîãî ðàñòâîðà (2%)

îñìèåâîé êèñëîòû è 6 ìë âîäíîãî ðàñòâîðà 1,94 ã ïåðèîäàòà íàòðè  ê ðàñòâîðó 0,75 ã 1-
àëëèë-3-áåíçèë-4-õëîð-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-îíà â 15 ìë 1,4-äèîêñàíà è
ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 60°C â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 200 ìë âîäû è ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò 100 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò äâà ðàçà âîäîé (50 ìë) è
çàòåì ïðîìûâàþò 50 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì, ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (1:1), 0,38 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 5,44 (ñ, 2H), 7,01 (ä, J=6,5 Ãö, 1H), 7,30-7,38 (ì, 5H), 8,08 (ä, J=6,5 Ãö, 1H), 9,18 (ñ, 1H).
(f) 3-Áåíçèë-2,4-äèõëîð-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí
Äîáàâë þò 5 ìë îêñèõëîðèäà ôîñôîðà è 0,338 ã ïåíòàõëîðèäà ôîñôîðà ê 0,383 ã 3-

áåíçèë-4-õëîð-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-îíà è ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì
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õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è
îñòàòîê âûëèâàþò â 50 ã ëåä íîé âîäû. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò 100 ìë ýòèëàöåòàòà.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå.
Òàêèì îáðàçîì, ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (2:1), 0,13
ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 5,43 (ñ, 2H), 7,12 (ä, J=6,5 Ãö, 1H), 7,30-7,38 (ì, 5H), 8,18 (ä, J=6,5 Ãö, 1H).
(g) òðåò-Áóòèë-4-(3-áåíçèë-4-õëîðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-

êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,094 ã òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà ê ðàñòâîðó 0,127 ã 3-áåíçèë-

2,4-äèõëîð-1,3-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèíà â 1 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè 150°C â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ñìåñè 25 ìë ýòèëàöåòàòà è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò òðè ðàçà âîäîé (10 ìë) è çàòåì 10 ìë âîäíîãî íàñûùåííîãî
ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêóþ æèäêîñòü ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (3:2), 0,029 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,44 (ñ, 9H), 3,21-3,25 (ì, 4H), 3,49-3,53 (ì, 4H), 5,53 (ñ, 2H), 7,08 (ä, J=6,5

Ãö, 1H), 7,30-7,38 (ì, 5H), 8,14 (ä, J=6,5 Ãö, 1H).
(h) Òðèôòîðàöåòàò 3-áåíçèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-4-îíà
Äîáàâë þò 1 ìë âîäû è 1 ìë 35%-íîé ñîë íîé êèñëîòû ê ðàñòâîðó 0,029 ã òðåò-áóòèë-4-

(3-áåíçèë-4-õëîð-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 2 ìë N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 36 ÷àñîâ.
Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé
õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó
àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü
0,006 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 310,29 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 338
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-4-

îíà
(a) 2-Áðîì-1-(2-áóòèíèë)-1H-èìèäàçîë-4,5-äèêàðáîíèòðèë
Äîáàâë þò 69,8 ã êàðáîíàòà êàëè  è ðàñòâîð 74 ìë 1-áðîì-2-áóòèíà â 50 ìë N,N-

äèìåòèëôîðìàìèäà ê ðàñòâîðó 90,6 ã 2-áðîì-1H-èìèäàçîë-4,5-äèêàðáîíèòðèëà [CAS No
50847-09-1] â 520 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 8
÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 1 ë ýòèëàöåòàòà è 500 ìë âîäû è îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò äâà ðàçà âîäîé (500 ìë), çàòåì 500 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè .
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå.
Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (1:4), 48,0
ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,87 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 4,85 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(b) Ýòèë-2-áðîì-1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-1H-èìèäàçîë-4-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 25 ìë êîíöåíòðèðîâàííîé ñåðíîé êèñëîòû ê ðàñòâîðó 48,0 ã 2-áðîì-1-(2-

áóòèíèë)-1H-èìèäàçîë-4,5-äèêàðáîíèòðèëà â 500 ìë ýòàíîëà è ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 110 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû, çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â
ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 500 ìë ýòèëàöåòàòà è 500 ìë âîäû, è çíà÷åíèå pH ðàñòâîðà äîâîä ò
äî 8, èñïîëüçó  ãèäðîêñèä êàëè . Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò 500 ìë ýòèëàöåòàòà è
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îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (1:3), 21,7 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ò, J=7,0 Ãö, 3H), 1,87 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 4,46 (êâ, J=7,0 Ãö, 2H), 4,85

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(c) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-ýòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-

1-êàðáîêñèëàò
Ïîëó÷àþò 25,1 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå, ïóòåì èñïîëüçîâàíè  21,7 ã ýòèë-

2-áðîì-1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-1H-èìèäàçîë-4-êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â
ïðèìåðå 115(b).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,43 (ò, J=7,0 Ãö, 3H), 1,49 (ñ, 9H), 1,87 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,22-3,26 (ì, 4H),

3,56-3,61 (ì, 4H), 4,44 (êâ, J=7,0 Ãö, 2H), 4,68 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(d) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-êàðáîêñè-5-öèàíî-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-

êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 16 ìë 5 í. âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  ê ðàñòâîðó 25,1 ã òðåò-

áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-ýòîêñèêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà â 500 ìë ýòàíîëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Çàòåì ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ðàñòâîð þò â ñìåñè, ñîñòî ùåé èç 1 ë ýòèëàöåòàòà è 500 ìë âîäû. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó
50 ìë 2 í. ñîë íîé êèñëîòû. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
õëîðèäà íàòðè  (200 ìë) è ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè . Îðãàíè÷åñêóþ æèäêîñòü
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, ïîëó÷à  23,2 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,87 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,22-3,26 (ì, 4H), 3,56-3,61 (ì, 4H), 4,68

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H).
(e) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-ãèäðîêñèìåòèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-

1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò ïî êàïë ì 6,9 ã òðèýòèëàìèíà è çàòåì ðàñòâîð 10,19 ã

èçîáóòèëõëîðôîðìèàòà â 100 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà ê 600 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà,
ñîäåðæàùåãî 22,9 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-êàðáîêñè-5-öèàíî-1H-èìèäàçîë-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, ïðè -10°C. Ïîñëå óäàëåíè  îñàäêà ïóòåì ôèëüòðàöèè ðàñòâîð
ñíîâà îõëàæäàþò äî -10°C. Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò ïî êàïë ì 100 ìë âîäíîãî ðàñòâîðà 9,45
ã áîðîãèäðèäà íàòðè . Ñïóñò  1 ÷àñ äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 500 ìë ýòèëàöåòàòà è 500 ìë
âîäû. Çíà÷åíèå pH ðàñòâîðà óñòàíàâëèâàþò 5, èñïîëüçó  1 í. ñîë íóþ êèñëîòó, è çàòåì
äîâîä ò äî 10, äîáàâë   íàñûùåííûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò ïîñëåäîâàòåëüíî âîäîé (500 ìë) è 500 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà
íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå.
Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (4:1), 19,1
ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,26 (ò, J=6,3 Ãö, 1H), 3,13-3,17 (ì, 4H),

3,53-3,57 (ì, 4H), 4,58 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 4,64 (ä, J=6,3 Ãö, 2H).
(f) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-

êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 3,28 ã äèîêñèäà ìàðãàíöà ê ðàñòâîðó 1,35 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-

öèàíî-4-ãèäðîêñèìåòèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 5 ìë äèõëîðìåòàíà.
Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ,
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çàòåì ïåðåìåøèâàþò è íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå ï òè ÷àñîâ.
Ðàñòâîð ôèëüòðóþò è çàòåì êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (2:3), 1,11 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,88 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,24-3,28 (ì, 4H), 3,59-3,63 (ì, 4H), 4,70

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 9,87 (ñ, 1H).
(g) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-(2-ýòîêñèêàðáîíèëâèíèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,038 ã ãèäðèäà íàòðè  ê ðàñòâîðó 0,243 ã ýòèëäèýòèëôîñôîíàöåòàòà â 5 ìë

òåòðàãèäðîôóðàíà ïðè 5°C è â àòìîñôåðå àçîòà. Äîáàâë þò ðàñòâîð 0,310 ã òðåò-áóòèë-4-
[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-ôîðìèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 5 ìë
òåòðàãèäðîôóðàíà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 50 ìë
ýòèëàöåòàòà è 25 ìë 0,1 í. ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (3:7), 0,380 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî
â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,33 (ò, J=7,4 Ãö, 3H), 1,50 (ñ, 9H), 1,86 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,19-3,23 (ì, 4H),

3,55-3,59 (ì, 4H), 4,25 (êâ, J=7,4 Ãö, 2H), 4,59 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 6,70 (ä, J=15,8
Ãö, 1H), 7,50 (ä, J=15,8 Ãö, 1H).

(h) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-(2-êàðáîêñèâèíèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-
áóòèíèë)-5-öèàíî-4-(2-ýòîêñèêàðáîíèëâèíèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà
ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 338(d).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,86 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,19-3,23 (ì, 4H), 3,55-3,59 (ì, 4H), 4,59

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 6,70 (ä, J=15,8 Ãö, 1H), 7,50 (ä, J=15,8 Ãö, 1H).
(i) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-(2-àçèäêàðáîíèëâèíèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñìåñü, ñîñòî ùóþ èç 0,200 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-(2-êàðáîêñèâèíèë)-

1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, 0,073 ìë òðèýòèëàìèíà è ðàñòâîðà 0,108 ìë
äèôåíèëôîñôîðèëàçèäà â 2 ìë òðåò-áóòèëîâîãî ñïèðòà, íàãðåâàþò ïðè 50°C â àòìîñôåðå
àçîòà â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 50 ìë ýòèëàöåòàòà è ñìåñü ïðîìûâàþò 20
ìë âîäû. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí
(2:3), 0,178 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,86 (ò, J=2,2 Ãö, 3H), 3,19-3,23 (ì, 4H), 3,55-3,59 (ì, 4H), 4,59

(êâ, J=2,2 Ãö, 2H), 6,67 (ä, J=15,4 Ãö, 1H), 7,56 (ä, J=15,4 Ãö, 1H).
(j) òðåò-Áóòèë-4-[4-(2-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîâèíèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-1H-

èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Â àòìîñôåðå àçîòà íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì ðàñòâîð 0,178 ã òðåò-áóòèë-4-

[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-(2-àçèäêàðáîíèëâèíèë)-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà â 10 ìë òðåò-áóòèëîâîãî ñïèðòà â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè
íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-
ãåêñàí (9:11), 0,169 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.
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1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,2 Ãö, 3H), 3,16-3,19 (ì, 4H), 3,54-3,58 (ì, 4H), 4,51

(êâ, J=2,2 Ãö, 2H), 5,83 (ä, J=15,0 Ãö, 1H), 6,43-6,53 (ì, 1H), 7,55-7,66 (ì, 1H).
(k) òðåò-Áóòèë-4-[4-(2-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîâèíèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-êàðáàìîèë-1H-

èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[4-(2-

òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîâèíèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 332(b).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,2 Ãö, 3H), 3,21-3,25 (ì, 4H), 3,54-3,58 (ì, 4H), 4,68

(êâ, J=2,2 Ãö, 2H), 5,90 (óø.ñ, 1H), 6,36 (óø.ä, J=14,8 Ãö, 1H), 6,92 (óø.ä, J=8,4
Ãö, 1H), 7,45 (óø.ñ, 1H), 7,52 (ì, 1H).

(l) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-
4-îíà

Äîáàâë þò 0,1 ìë 5 í. ñîë íîé êèñëîòû ê ðàñòâîðó 0,0075 ã òðåò-áóòèë-4-[4-(2-òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîâèíèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-êàðáàìîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà â 0,3 ìë ýòàíîëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò
ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé (èñïîëüçó 
ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû)), äë 
òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,0043 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,81 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,45-3,48 (ì, 4H), 3,62-3,65 (ì, 4H), 5,15 (êâ, J=2,4 Ãö,

2H), 6,60 (ä, J=7,1 Ãö, 1H), 7,18 (ä, J=7,1 Ãö, 1H).
MC m/e (ESI) 272,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 339
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-c]ïèðèäèí-4-îíà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðèôòîðàöåòàòà 3-

(2-áóòèíèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-4-îíà ïî ñïîñîáó,
îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(a).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,35-3,39 (ì, 4H), 3,60-3,64 (ì, 4H), 5,07

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 6,55 (ä, J=7,1 Ãö, 1H), 6,97 (ä, J=7,1 Ãö, 1H).
(b) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
(2-áðîìýòèë)áåíçîëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,83 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,05 (ò, J=7,3 Ãö, 2H), 3,45-3,48 (ì, 4H), 3,62-3,65 (ì,

4H), 4,26 (ò, J=7,3 Ãö, 2H), 5,18 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 6,46 (ä, J=7,3 Ãö, 1H), 7,15
(ä, J=7,3 Ãö, 1H), 7,16-7,30 (ì, 5H).

MC m/e (ESI) 376,36 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 340
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-ôåíîêñèýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-c]ïèðèäèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîìýòèëôåíèëîâîãî ýôèðà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).
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1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,80 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,45-3,48 (ì, 4H), 3,62-3,65 (ì, 4H), 4,30 (ò, J=5,5 Ãö,

2H), 4,44 (ò, J=5,5 Ãö, 2H), 5,16 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 6,59 (ä, J=6,1 Ãö, 1H), 6,87-
6,91 (ì, 3H), 7,20-7,24 (ì, 2H), 7,50 (ä, J=6,1 Ãö, 1H).

MC m/e (ESI) 392,34 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 341
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-îêñî-2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîìàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,79 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,46-3,50 (ì, 4H), 3,64-3,68 (ì, 4H), 5,16 (êâ, J=2,3 Ãö,

2H), 5,61 (ñ, 2H), 6,65 (ä, J=7,3 Ãö, 1H), 7,37 (ä, J=7,3 Ãö, 1H), 7,57 (ò, J=8,0 Ãö,
2H), 7,69 (ò, J=8,0 Ãö, 1H), 8,10 (ä, J=8,0 Ãö, 2H).

MC m/e (ESI) 392,34 (MH+-CE3COOH).
Ïðèìåð 342
Òðèôòîðàöåòàò 2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]

ïèðèäèí-5-èëìåòèë]áåíçîíèòðèëà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà è
2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 258(b).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,78 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,64-3,67 (ì, 4H), 5,14 (êâ, J=2,3 Ãö,

2H), 5,47 (ñ, 2H), 6,67 (ä, J=7,0 Ãö, 1H), 7,20 (ää, J=7,2, 1,0 Ãö, 1H), 7,46 (òä, J=
7,2, 1,0 Ãö, 1H), 7,50 (ä, J=7,0 Ãö, 1H), 7,60 (òä, J=7,2, 1,0 Ãö, 1H), 7,80 (ää, J=7,2, 1,0 Ãö, 1H).

MC m/e (ESI) 387,34 (MH+-CE3COOH).
Ïðèìåð 343
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-4,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-

c]ïèðèäèí-6-êàðáîêñèëàòà
(a) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-ãèäðîêñèìåòèë-5-òèîêàðáàìîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 10 ìë 50%-íîãî âîäíîãî ðàñòâîðà ñóëüôèäà àììîíè  ê ðàñòâîðó 3,596

ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-öèàíî-4-ãèäðîêñèìåòèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà â 50 ìë ýòàíîëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ê ðàñòâîðó äîáàâë þò 400 ìë ýòèëàöåòàòà è ñìåñü ïðîìûâàþò òðè ðàçà
100 ìë âîäû è çàòåì 100 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè  ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì
ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (4:1), 3,221 ã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,17-3,21 (ì, 4H), 3,54-3,60 (ì, 4H), 3,62

(ò, J=5,8 Ãö, 1H), 4,68 (ä, J=5,8 Ãö, 2H), 5,05 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 7,35 (óø.ñ, 1H), 8,46 (óø.ñ, 1H).
(b) òðåò-Áóòèë-4-[4-(òðåò-áóòèëäèôåíèëñèëàíèëîêñèìåòèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-

òèîêàðáàìîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,668 ã èìèäàçîëà è 2,70 ã òðåò-áóòèëõëîðäèôåíèëñèëàíà ê ðàñòâîðó 3,221 ã

òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-ãèäðîêñèìåòèë-5-òèîêàðáàìîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-
1-êàðáîêñèëàòà â 25 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 300 ìë ýòèëàöåòàòà è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò òðè ðàçà 100 ìë âîäû è çàòåì 100 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà
õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè
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ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí
(2:3), 4,357 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,05 (ñ, 9H), 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,06-3,11 (ì, 4H), 3,53-3,57

(ì, 4H), 4,74 (ñ, 2H), 5,19 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 7,31 (óø.ä, J=4,1 Ãö, 1H), 7,37 (ò, J=
7,2 Ãö, 4H), 7,44 (ä, J=7,2 Ãö, 2H), 7,63 (ä, J=7,2 Ãö, 4H), 9,28 (óø.ä, J=4,1 Ãö, 1H).

(c) òðåò-Áóòèë-4-[4-(òðåò-áóòèëäèôåíèëñèëàíèëîêñèìåòèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-
ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèìèäîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Äîáàâë þò 1,23 ã òåòðàôòîðáîðàòà òðèìåòèëîêñîíè  ê ðàñòâîðó 4,351 ã òðåò-áóòèë-4-[4-
(òðåò-áóòèëäèôåíèëñèëàíèëîêñèìåòèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-òèîêàðáàìîèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]
ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 100 ìë äèõëîðìåòàíà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 300 ìë ýòèëàöåòàòà è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò ïîñëåäîâàòåëüíî 100 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà
áèêàðáîíàòà íàòðè  è 100 ìë íàñûùåííîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, äë  òîãî ÷òîáû
ïîëó÷èòü 4,439 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,05 (ñ, 9H), 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (óø.ñ, 3H), 2,36 (óø.ñ, 3H), 3,11-3,15 (ì, 4H),

3,54-3,58 (ì, 4H), 4,63 (óø.ñ, 2H), 4,66 (óø.ñ, 2H), 7,37 (ò, J=7,2 Ãö, 4H), 7,44 (ä,
J=7,2 Ãö, 2H), 7,63 (ä, J=7,2 Ãö, 4H).

(d) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-ãèäðîêñèìåòèë-5-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèë-1H-
èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò

Äîáàâë þò 30 ìë 5 í. ñîë íîé êèñëîòû ê ðàñòâîðó 5,05 ã òðåò-áóòèë-4-[4-(òðåò-
áóòèëäèôåíèëñèëàíèëîêñèìåòèë)-1-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèìèäîèë-1H-
èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 100 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 22 ÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 100 ìë äèõëîðìåòàíà è â ýòîò ðàñòâîð
äîáàâë þò 2,05 ã äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà. Ðàñòâîð ïîäùåëà÷èâàþò 5 í. ðàñòâîðîì
ãèäðîêñèäà íàòðè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç
ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (2:3), 2,24 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,47 (ñ, 3H), 3,21-3,25 (ì, 4H), 3,27 (ò, J=

5,6 Ãö, 1H), 3,56-3,60 (ì, 4H), 4,81 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 4,89 (ä, J=5,6 Ãö, 2H).
(e) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-ôîðìèë-5-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]

ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[1-(2-

áóòèíèë)-4-ãèäðîêñèìåòèë-5-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèë-1H-èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(g).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,48 (ñ, 9H), 1,84 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 2,58 (ñ, 3H), 3,22-3,26 (ì, 4H), 3,56-3,60

(ì, 4H), 4,80 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 9,88 (ñ, 1H).
(f) 5-Áåíçèëîâûé, 6-ìåòèëîâûé ýôèð 2-(4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëïèïåðàçèí-1-èë)-3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-3,4-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-5,6-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû
Äîáàâë þò 0,079 ã 1,8-äèàçàáèöèêëî[5,4,0]-7-óíäåöåíà è çàòåì 5 ìë äèõëîðìåòàíà,

ñîäåðæàùåãî 0,194 ã òðåò-áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-4-ôîðìèë-5-ìåòèëñóëüôàíèëêàðáîíèë-1H-
èìèäàçîë-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà, ê ðàñòâîðó 0,174 ã
ìåòèëáåíçèëîêñèêàðáîíèëàìèíî(äèìåòîêñèôîñôîðèë)àöåòàòà â 2 ìë äèõëîðìåòàíà è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðàñòâîð
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êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò-ãåêñàí (3:2), ïîëó÷àþò 0,147 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,49 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,37-3,41 (ì, 4H), 3,59-3,64 (ì, 4H), 3,83

(ñ, 3H), 5,04 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 5,46 (ñ, 2H), 7,33-7,38 (ì, 3H), 7,41 (ñ, 1H), 7,45-7,48 (ì, 2H).
(g) òðåò-Áóòèë-4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-6-òðèìåòîêñèìåòèë-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-

c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
Äîáàâë þò 0,023 ã íàòðè  ê 2 ìë ìåòàíîëà â àòìîñôåðå àçîòà. Ïîñëå ïðåêðàùåíè 

âûäåëåíè  âîäîðîäà äîáàâë þò ê ýòîìó ðàñòâîðó 0,147 ã 5-áåíçèëîâîãî, 6-ìåòèëîâîãî
ýôèðà 2-(4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëïèïåðàçèí-1-èë)-3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-3,4-
äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-5,6-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû â 2 ìë ìåòàíîëà. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Çàòåì äîáàâë þò ê ýòîìó
ðàñòâîðó 40 ìë ýòèëàöåòàòà, 20 ìë 5%-íîãî âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè  è 1 ìë 1
í. ñîë íîé êèñëîòû. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ýòèëàöåòàòîì, 0,108 ã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,83 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,20 (ñ, 9H), 3,37-3,41 (ì, 4H), 3,59-3,64

(ì, 4H), 5,07 (êâ, J=2, 3 Ãö, 2H), 6,82 (ñ, 1H), 8,60 (óø.ñ, 1H).
(h) Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-4,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-c]ïèðèäèí-6-êàðáîêñèëàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-6-òðèìåòîêñèìåòèë-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-
1-êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 338(l).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,81 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,45-3,49 (ì, 4H), 3,64-3,67 (ì, 4H), 3,95 (ñ, 3H), 5,17

(êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 7,35 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 330,16 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 344
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-4,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-6-êàðáîêñèëàòà
Äîáàâë þò 0,024 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,027 ìë ìåòèëéîäèäà ê ðàñòâîðó 0,030 ã òðåò-

áóòèë-4-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-6-òðèìåòîêñèìåòèë-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-
2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàòà â 2 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü íàãðåâàþò ïðè
50°C â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ýòîìó ðàñòâîðó 2 ìë ýòèëàöåòàòà è 2 ìë âîäû.
Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò 1 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò è çàòåì
ðàçäåë þò íà äâå ðàâíûå ÷àñòè. Îäíó ÷àñòü êîíöåíòðèðóþò ïóòåì ïðîäóâêè ãàçîîáðàçíûì
àçîòîì è îñòàòîê ðàñòâîð þò â 0,5 ìë ìåòàíîëà. Ðàñòâîð îáúåäèí þò ñ 0,1 ìë 5 í.
ñîë íîé êèñëîòû è ñìåñü âûäåðæèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò è îñòàòîê
î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé
(èñïîëüçó  ïîäâèæíóþ ôàçó àöåòîíèòðèë-âîäà (ñîäåðæàùóþ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû)), äë  òîãî ÷òîáû ïîëó÷èòü 0,007 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,81 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,45-3,48 (ì, 4H), 3,62-3,65 (ì, 4H), 3,74 (ñ, 3H), 3,94

(ñ, 3H), 5,17 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 7,25 (ñ, 1H).
MS m/e (ESI) 344,30 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 345
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-4,5-äèãèäðîèìèäàçî

[4,5-c]ïèðèäèí-6-êàðáîêñèëàìèäà
Äðóãóþ ÷àñòü ðàñòâîðà, ïîëó÷åííîãî â ïðèìåðå 344, êîíöåíòðèðóþò ïóòåì ïðîäóâêè
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ãàçîîáðàçíûì àçîòîì. Îñòàòîê îáðàáàòûâàþò àììèà÷íîé âîäîé (1 ìë, 28% àììèàêà).
Ðàñòâîð íàãðåâàþò äî êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â çàïà ííîé òðóáêå â òå÷åíèå 48
÷àñîâ. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîñëåäóþùèå ñòàäèè ñèíòåçà
áûëè ïðîâåäåíû â ñîîòâåòñòâèè ñî ñïîñîáîì, êîòîðûé áûë èñïîëüçîâàí â ïðèìåðå 115(i).
Òàêèì îáðàçîì ñèíòåçèðóþò 0,010 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

ÌÑ m/e (ESI) 329,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 346
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-5-(2-îêñî-2-ôåíèëýòèë)-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-

4,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-6-êàðáîêñèëàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-6-òðèìåòîêñèìåòèë-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-
1-êàðáîêñèëàòà è 2-áðîìàöåòîôåíîíà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 344.

ÌÑ m/e (ESI) 448,31 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 347
Òðèôòîðàöåòàò ìåòèë-3-(2-áóòèíèë)-5-(2-öèàíîáåíçèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-4,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-6-êàðáîêñèëàòà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-6-òðèìåòîêñèìåòèë-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-
1-êàðáîêñèëàòà è 2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 344.

ÌÑ m/e (ESI) 445,32 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 348
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-(2-öèàíîáåíçèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-4,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-6-êàðáîêñèëàìèäà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[3-(2-

áóòèíèë)-4-îêñî-6-òðèìåòîêñèìåòèë-4,5-äèãèäðî-3H-èìèäàçî[4,5-c]ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-
1-êàðáîêñèëàòà è 2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 345.

ÌÑ m/e (ESI) 430,34 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 349
Òðèôòîðàöåòàò 1-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
(a)-1 3-(2-Áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
è
(a)-2 1-(2-Áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
Äîáàâë þò 0,166 ã êàðáîíàòà êàëè  è 0,106 ìêë 2-áóòèíèëáðîìèäà ê ðàñòâîðó 0,184 ã 2-

õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà â 10 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ê ýòîìó
ðàñòâîðó 50 ìë ýòèëàöåòàòà è ñìåñü ïðîìûâàþò òðè ðàçà âîäîé (20 ìë) è çàòåì
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì õëîðèäà íàòðè  (20 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ æèäêîñòü ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Çàòåì îñòàòîê ïîäâåðãàþò
î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì ïîëó÷àþò 0,175 ã
3-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà èç ôðàêöèè,
ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-ýòèëàöåòàò (4:1), è 0,033 ã 1-(2-áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-
1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ãåêñàí-
ýòèëàöåòàò (2:3).

3-(2-Áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí:
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,82 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,87 (ñ, 3H), 5,32 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,19 (ñ, 1H).
1-(2-Áóòèíèë)-2-õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí:
1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,87 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,91,(ñ, 3H), 4,90 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,20 (ñ, 1H).
(b) òðåò-Áóòèë-4-[1-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîêñèëàò
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Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  1-(2-áóòèíèë)-2-
õëîð-5-ìåòèë-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà è òðåò-áóòèëïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 119(c).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,50 (ñ, 9H), 1,87 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,30-3,34 (ì, 4H), 3,59-3,63 (ì, 4H), 3,90

(ñ, 3H), 4,70 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 8,11 (ñ, 1H).
(c) Òðèôòîðàöåòàò 1-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  òðåò-áóòèë-4-[5-

ìåòèë-1-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîêñèëàòà ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 115(i).

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,84 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 3,44-3,48 (ì, 4H), 3,58-3,62 (ì, 4H), 3,86 (ñ, 3H), 4,96

(êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 8,39 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 287,17 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 350
Òðèôòîðàöåòàò 2-[(1R*,2R*)2-àìèíîöèêëîãåêñèëàìèíî]-3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  3-(2-áóòèíèë)-2-

õëîð-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà è òðàíñ-1,2-öèêëîãåêñàíäèàìèíà
ïî ñïîñîáó, êîòîðûé áûë èñïîëüçîâàí â ïðèìåðå 119(c), ñ î÷èñòêîé ïðîäóêòà ìåòîäîì
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,39-1,49 (ì, 2H), 1,50-1,61 (ì, 2H), 1,80 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 1,85-1,92 (ì, 2H),

2,11-2,18 (ì, 2H), 3,19 (òä, J=11,0, 4,1 Ãö, 1H), 3,80 (ñ, 3H), 3,93 (òä, J=11,0, 4,2
Ãö, 1H), 4,91 (ä êâ, J=18,0, 2,3 Ãö, 1H), 5,44 (ä êâ, J=18,0, 2,3 Ãö, 1H), 8,07 (ñ, 1H).

Mc m/e (ESI) 315,19 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 351
Òðèôòîðàöåòàò 2-[(1R*,2S*)2-àìèíîöèêëîãåêñèëàìèíî]-3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  3-(2-áóòèíèë)-2-

õëîð-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà è öèñ-1,2-öèêëîãåêñàíäèàìèíà ïî
ñïîñîáó, êîòîðûé áûë èñïîëüçîâàí â ïðèìåðå 119(c), ñ î÷èñòêîé ïðîäóêòà ìåòîäîì
æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,54-1,68 (ì, 3H), 1,71-1,81 (ì, 2H), 1,83 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 1,85-1,91 (ì, 2H),

1,91-2,01 (ì, 1H), 3,69 (ì, 1H), 3,80 (ñ, 3H), 4,37 (ì, 1H), 5,04 (ä êâ, J=18,3, 2,4
Ãö, 1H), 5,55 (ä êâ, J=18,3, 2,4 Ãö, 1H), 8,09 (ñ, 1H).

MC m/e (ESI) 315,27 (MH+-CF3COOH).
Ïðèìåð 352
Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-3,5-

äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà
(a) 5-Ìåòèë-2-(ïèðèäèí-4-èë)-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
Äîáàâë þò 0,560 ã 4,5-äèàìèíî-2-ìåòèë-2H-ïèðèäàçèí-3-îíà è 0,535 ã 4-

ïèðèäèíêàðáàëüäåãèäà ê 10 ìë íèòðîáåíçîëà è ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 190°C â àòìîñôåðå
àçîòà â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò è îñàäîê ñîáèðàþò ïóòåì
ôèëüòðàöèè, ïîëó÷à  0,381 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6)
δ 3,78 (ñ, 3H), 8,14 (ä, J=6,0 Ãö, 2H), 8,48 (ñ, 1H), 8,76 (ä, J=6,0 Ãö, 2H).

MC m/e (ESI) 228,1 (MH+).
(b) 3-(2-Áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèðèäèí-4-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àþò ïóòåì èñïîëüçîâàíè  5-ìåòèë-2-(ïèðèäèí-
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4-èë)-1,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà è 2-áóòèíèëáðîìèäà ïî ñïîñîáó,
îïèñàííîìó â ïðèìåðå 119(d).

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,84 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,91 (ñ, 3H), 5,37 (êâ, J=2,3 Ãö, 2H), 7,89 (ä, J=6,1 Ãö,

2H), 8,32 (ñ, 1H), 8,85 (ä, J=2,3 Ãö, 2H).
(c) Õëîðèä 4-[1-(2-áóòèíèë)-6-ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-

èë]-1-(4-ìåòîêñèáåíçèë)ïèðèäèíè 
Äîáàâë þò 0,045 ã 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèðèäèí-4-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]

ïèðèäàçèí-4-îíà è 0,060 ìêë ïàðà-ìåòîêñèáåíçèëõëîðèäà ê 0,100 ìë N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 65°C â àòìîñôåðå àçîòà â òå÷åíèå 4
÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò è äîáàâë þò ê íåìó 1 ìë àöåòîíà è 1 ìë
äèýòèëîâîãî ýôèðà. Îñàäîê ñîáèðàþò ïóòåì ôèëüòðàöèè, ïîëó÷à  0,060 ã ñîåäèíåíè ,
óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,75 (ò, J=2,3 Ãö, 3H), 3,74 (ñ, 3H), 3,77 (ñ, 3H), 5,64 (êâ, J=2, 3 Ãö, 2H),

5,86 (ñ, 2H), 7,05 (ä, J=8,3 Ãö, 2H), 7,54 (ä, J=8,3 Ãö, 2H), 8,43 (ñ, 1H), 8,70 (ä,
J=6,3 Ãö, 2H), 9,24 (ä, J=6,3 Ãö, 2H).

(d) 3-(2-Áóòèíèë)-2-[1-(4-ìåòîêñèáåíçèë)-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë]-5-ìåòèë-
3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí

Äîáàâë þò 0,020 ã áîðîãèäðèäà íàòðè  ê ðàñòâîðó 0,060 ã õëîðèäà 4-[1-(2-áóòèíèë)-6-
ìåòèë-7-îêñî-6,7-äèãèäðî-1H-èìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-2-èë]-1-(4-
ìåòîêñèáåíçèë)ïèðèäèíè  â 5 ìë ìåòàíîëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà.
Äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 15 ìë âîäû è 0,1 ìë 5 í. ñîë íîé êèñëîòû, äë  òîãî ÷òîáû
ðàçëîæèòü âîññòàíàâëèâàþùèé àãåíò. Çàòåì ðàñòâîð ïîäùåëà÷èâàþò, äîáàâë   1 ìë 5 í.
ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò 30 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ïóòåì êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå. Òàêèì îáðàçîì
ïîëó÷àþò èç ôðàêöèè, ýëþèðîâàííîé ñìåñüþ ìåòàíîë-ýòèëàöåòàò (1:19), 0,033 ã
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3)
δ 1,80 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 2,71-2,78 (ì, 4H), 3,25-3,28 (ì, 2H), 3,62 (ñ, 2H), 3,82

(ñ, 3H), 3,87 (ñ, 3H), 5,30 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 6,61 (ì, 1H), 6,89 (ä, J=9,1 Ãö, 2H),
7,30 (ä, J=9,1 Ãö, 2H), 8,22 (ñ, 1H).

(e) Òðèôòîðàöåòàò 3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-3,5-
äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îíà

Äîáàâë þò 0,10 ìë 1-õëîðýòèëõëîðôîðìèàòà ê ðàñòâîðó 0,033 ã 3-(2-áóòèíèë)-2-[1-(4-
ìåòîêñèáåíçèë)-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë]-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]
ïèðèäàçèí-4-îíà â 2 ìë 1,2-äèõëîðýòàíà è ñìåñü íàãðåâàþò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå 90 ìèíóò. Äîáàâë þò 5 ìë ìåòàíîëà ê ðàñòâîðó è ñìåñü äîïîëíèòåëüíî íàãðåâàþò
ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Çàòåì ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê î÷èùàþò ìåòîäîì æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè âûñîêîãî
ðàçðåøåíè  ñ îáðàùåííîé ôàçîé, ïîëó÷à  0,010 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â çàãîëîâêå.

1Í-ßÌÐ (CD3OD)
δ 1,81 (ò, J=2,4 Ãö, 3H), 2,89-2,94 (ì, 2H), 3,52 (ò, J=6,2 Ãö, 2H), 3,84 (ñ, 3H),

4,01 (êâ, J=2,8 Ãö, 2H), 5,27 (êâ, J=2,4 Ãö, 2H), 6,67 (ì, 1H), 8,30 (ñ, 1H).
MC m/e (ESI) 284,22 (MH+-CF3COOH).
[Ïðèìåð èñïûòàíè  1] Àíàëèç èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòè DPPIV
Ðàñòâîð þò â ðåàêöèîííîì áóôåðå (50 ìÌ Òðèñ-HCl (pH 7,4)/0,1% BSA (àëüáóìèí

áû÷üåé ñûâîðîòêè)) DPP-IV, ïðîèçâåäåííûé èç ñâèíûõ ïî÷åê, ïðè êîíöåíòðàöèè 10
ìêìîëü/ìë. Ýòîò ðàñòâîð (110 ìêë) îáúåäèí þò ñ 15 ìêë ðåàãåíòà è ïîñëå ýòîãî ñìåñü
âûäåðæèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Ê ýòîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò
25 ìêë ðàñòâîðà (2 ììîëü/ë) Gly-Pro-ïàðà-íèòðîàíèëèäà (äî îêîí÷àòåëüíîé êîíöåíòðàöèè
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0,33 ììîëü/ë), äë  òîãî ÷òîáû èíèöèèðîâàòü ôåðìåíòàòèâíóþ ðåàêöèþ. Âðåì  ðåàêöèè
ñîñòàâë åò 20 ìèíóò. Ñ öåëüþ ïðåðûâàíè  ðåàêöèè â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò 25 ìêë
1 í. ðàñòâîðà ôîñôîðíîé êèñëîòû. Ðåãèñòðèðóþò ïîãëîùåíèå ýòîãî ðàñòâîðà ïðè äëèíå
âîëíû 405 íì è çàòåì ðàññ÷èòûâàþò ñòåïåíü èíãèáèðîâàíè  ôåðìåíòàòèâíîé ðåàêöèè, äë 
òîãî ÷òîáû îïðåäåëèòü êîíöåíòðàöèþ èíãèáèðîâàíè  íà 50%, IC50.

Òàáëèöà 1

Íîìåð ïðèìåðà IC50 (ìêìîëü/ë)

Ïðèìåð 1 0,287

Ïðèìåð 4 0,211

Ïðèìåð 7 0,401

Ïðèìåð 9 0,141

Ïðèìåð 12 0,183

Ïðèìåð 13 0,125

Ïðèìåð 16 0,272

Ïðèìåð 20 0,152

Ïðèìåð 22 0,170

Ïðèìåð 29 0,310

Ïðèìåð 53 0,0469

Ïðèìåð 64 0,126

Ïðèìåð 73 0,0334

Ïðèìåð 76 0,0865

Ïðèìåð 79 0,0357

Ïðèìåð 82 0,161

Ïðèìåð 83 0,0274

Ïðèìåð 86 0,00408

Ïðèìåð 88 0,00289

Ïðèìåð 98 0,00969

Ïðèìåð 109 1,48

Ïðèìåð 119 0,154

Ïðèìåð 120 0,116

Ïðèìåð 122 0,0153

Ïðèìåð 129 0,115

Ïðèìåð 142 0,0685

Ïðèìåð 146 0,0817

Ïðèìåð 159 0,0377

Ïðèìåð 229 0,00897

Ïðèìåð 230 0,000890

Ïðèìåð 234 0,00174

Ïðèìåð 235 0,00144

Ïðèìåð 238 0,00119

Ïðèìåð 243 0,00215

Ïðèìåð 248 0,00640

Ïðèìåð 266 0,00155

Ïðèìåð 267 0,00722

Ïðèìåð 297 0,00622

Ïðèìåð 311 0,0775

Ïðèìåð 341 0,00732

[Ïðèìåð èñïûòàíè  2]
Âëè íèå ñîåäèíåíèé íà òîëåðàíòíîñòü ê ãëþêîçå íîðìàëüíûõ ìûøåé (èñïûòàíèå in vivo)
Æèâîòíûå: ñàìöû Ñ57BL/6N ìûøåé (çàêóïëåíû ó ôèðìû Charles River Japan, Inc.).
Ìåòîä: ïîëó÷åíèå è ââåäåíèå èñïûòóåìûõ ñîåäèíåíèé
Êàæäîå èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå ñóñïåíäèðóþò â 0,5% ðàñòâîðå ìåòèëöåëëþëîçû (ÌÖ)

ïðè êîíöåíòðàöèè, óêàçàííîé äàëåå â òàáëèöå. Ñóñïåíçèþ èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  è NVP
DPP728 (US ïàòåíò No. 6011155) èëè 0,5% ðàñòâîð ÌÖ, êîòîðûé èñïîëüçóåòñ  êàê ñðåäà
äë  êîíòðîëüíîé ãðóïïû, ââîä ò ïåðîðàëüíî â äîçèðîâêå 10 ìë/êã. ×åðåç 30 ìèíóò äàþò
îðàëüíî ðàñòâîð ãëþêîçû â äîçèðîâêå 10 ìë/êã. Äîçèðîâêà ãëþêîçû, ââåäåííà  îðàëüíî,
ñîñòàâë åò 2 ã/êã.

[Ñáîð êðîâè è îïðåäåëåíèå ñîäåðæàíè  ãëþêîçû â êðîâè]
Íåïîñðåäñòâåííî äî ââåäåíè  èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  è NVP DPP728,
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íåïîñðåäñòâåííî äî ââåäåíè  ðàñòâîðà ãëþêîçû è ÷åðåç 30, 60 è 120 ìèíóò ïîñëå
ââåäåíè , áåç àíåñòåçèè õâîñòîâóþ âåíó ñëåãêà íàäðåçàþò ëåçâèåì áðèòâû, äë  òîãî
÷òîáû âûòåêëà êðîâü. Ñîáèðàþò 10 ìêë êðîâè è ñðàçó îáúåäèí þò ñî 140 ìêë 0,6 M
ðàñòâîðà ïåðõëîðíîé êèñëîòû. Ïðîáó ïîäâåðãàþò öåíòðèôóãèðîâàíèþ c óñêîðåíèåì 1500 g
ïðè òåìïåðàòóðå 4°C â òå÷åíèå 10 ìèíóò â öåíòðèôóãå ñ çàìîðàæèâàíèåì GS-6KR
(Beckman Corp.). Êîíöåíòðàöèþ ãëþêîçû â îáðàçîâàâøåéñ  æèäêîñòè íàä îñàäêîì
îïðåäåë þò, èñïîëüçó  íàáîð Glucose CII TEST WAKO (ôèðìà Wako Pure Chemical
Industries).

Ðåçóëüòàòû
Âåëè÷èíà ïëîùàäè ïîä êðèâîé «èçìåíåíèå ñîäåðæàíè  ãëþêîçû âî âðåìåíè» (AUC0-

120; ïëîùàäü ïîä êðèâîé) áûëà ïîëó÷åíà èç âðåìåííîé çàâèñèìîñòè ñîäåðæàíè  ãëþêîçû îò

íà÷àëà ââåäåíè  ãëþêîçû äî 120-é ìèíóòû ïîñëå ââåäåíè ; îïðåäåëåíèå ïðîâîä ò äë 
êàæäîé ãðóïïû, îáðàáîòàííîé 0,5% ðàñòâîðîì ÌÖ, ãðóïïû, îáðàáîòàííîé NVP DPP728 è
ãðóïïû, îáðàáîòàííîé èñïûòóåìûì ñîåäèíåíèåì. Êîýôôèöèåíò óëó÷øåíè  òîëåðàíòíîñòè
ê ãëþêîçå äë  èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  îïðåäåë þò, ïðèí â âåëè÷èíó AUC0-120 äë  ãðóïïû,
îáðàáîòàííîé 0,5% ðàñòâîðîì ÌÖ, çà 100%, à âåëè÷èíó AUC0-120 äë  ãðóïïû,
îáðàáîòàííîé NVP DPP728 (äîçà 10 ìã/êã), çà 0%, â ñîîòâåòñòâèè ñ óêàçàííîé äàëåå
ôîðìóëîé.

Êîýôôèöèåíò óëó÷øåíè  òîëåðàíòíîñòè ê ãëþêîçå (%) = (AUC0-120 äë  ãðóïïû,
îáðàáîòàííîé èñïûòóåìûì ñîåäèíåíèåì - AUC0-120 äë  ãðóïïû, îáðàáîòàííîé NVP DPP728
(10 ìã/êã))/ AUC0-120 äë  ãðóïïû, îáðàáîòàííîé 0,5% ðàñòâîðîì ÌÖ, - AUC0-120 äë  ãðóïïû,
îáðàáîòàííîé NVP DPP728 (10 ìã/êã)) × 100.

×åì íèæå ýòîò êîýôôèöèåíò (â %), òåì çíà÷èòåëüíåå óëó÷øåíè  òîëåðàíòíîñòè ê
ãëþêîçå.

Óñòàíîâëåíî, ÷òî íåêîòîðûå èç íîâûõ êîíäåíñèðîâàííûõ ïðîèçâîäíûõ èìèäàçîëà
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îêàçûâàþò ñóùåñòâåííîå âëè íèå íà òîëåðàíòíîñòü ê ãëþêîçå
íîðìàëüíûõ ìûøåé â õîäå îïèñàííîãî âûøå ýêñïåðèìåíòà in vivo, êîòîðûé âêëþ÷àåò â ñåá 
ïåðîðàëüíîå ââåäåíèå ñîåäèíåíèé ïðè äîçèðîâêå 0,1-10 (ìã/êã).

[Ïðèìåð èñïûòàíè  3]
Ïðèåìëåìà  âðåìåííà  äèàãðàììà ââåäåíè  â èñïûòàíèè in vivo
Â èäåàëå òðåáóåòñ , ÷òîáû ëåêàðñòâåííûé ïðåïàðàò äë  ëå÷åíè  ïîñëåîáåäåííîé

ãèïåðãëèêåìèè îáëàäàë ñðàâíèìîé ýôôåêòèâíîñòüþ ïðè ëå÷åíèè ïîñëåîáåäåííîé
ãèïåðãëèêåìèè, êàê ïðè ââåäåíèè ïðåïàðàòà íåïîñðåäñòâåííî äî åäû, òàê è ïðè ââåäåíèè
çà 1 ÷àñ äî åäû. Òàêèì îáðàçîì, ïðåâîñõîäíûé ëåêàðñòâåííûé ïðåïàðàò, ïðî âë þùèé
ïîâûøåííóþ ýôôåêòèâíîñòü, ìîæåò áûòü ðàçðàáîòàí çà ñ÷åò ðàñøèðåíè  ïðèåìëåìîé
âðåìåííîé äèàãðàììû ââåäåíè  ïðåïàðàòà.

Ìåòîä
Îïèñàííûå äàëåå ñîîòâåòñòâóþùèå èñïûòàíè  áûëè ïðîâåäåíû â ñî÷åòàíèè ñ

èñïûòàíèåì in vivo (ââåäåíèå ïðåïàðàòà çà 0,5 ÷àñ), êàê îïèñàíî â ïðèìåðå èñïûòàíè  2.
1. Èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå ââîäèòñ  îäíîâðåìåííî ñ ïîäà÷åé 2 ã/êã ãëþêîçû

(èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå ñóñïåíäèðóåòñ  â âîäíîì ðàñòâîðå 0,5% ìåòèëöåëëþëîçû;
ðàñòâîð îáúåäèí þò ñ ðàâíûì îáúåìîì ðàñòâîðà ãëþêîçû; ñìåñü ââîäèòñ  ïåðîðàëüíî â
äîçèðîâêå 10 ìë/êã).

2. Èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå ââîäèòñ  çà 1 ÷àñ äî ïîäà÷è ãëþêîçû (2 ã/êã) (èñïûòóåìîå
ñîåäèíåíèå ñóñïåíäèðóåòñ  â âîäíîì ðàñòâîðå 0,5% ìåòèëöåëëþëîçû è ââîäèòñ 
ïåðîðàëüíî çà îäèí ÷àñ äî îðàëüíîãî ââåäåíè  ðàñòâîðà ãëþêîçû; êàæäîå ñîåäèíåíèå
çàäàåòñ  ïåðîðàëüíî â äîçèðîâêå 10 ìë/êã).

Êîýôôèöèåíò óëó÷øåíè  òîëåðàíòíîñòè ê ãëþêîçå îöåíèâàåòñ  â êàæäîì èñïûòàíèè.
Ïðèåìëåìà  âðåìåííà  äèàãðàììà ââåäåíè  ïðåïàðàòà ìîæåò áûòü îïðåäåëåíà ïóòåì
îöåíèâàíè : äîñòèãàåòñ  ëè ñîïîñòàâèìà  ñòåïåíü óëó÷øåíè  ïðè äâóõ òèïàõ ââåäåíè ,
ïðåäïî÷òèòåëüíî, êîãäà äîçû ðàçëè÷àþòñ  â 3 ðàçà èëè ìåíüøå, è íàèáîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî, ïóòåì îöåíèâàíè : äîñòèãàåòñ  ëè ñîïîñòàâèìà  ñòåïåíü óëó÷øåíè  ïðè
äâóõ òèïàõ ââåäåíè , êîãäà äîçû  âë þòñ  îäèíàêîâûìè. Îêàçàëîñü, ÷òî òàêèå
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RU 2 297 418 C9 (W2 C2)

ïðåäñòàâèòåëüíûå ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ (â òîì ÷èñëå, ñîåäèíåíè ,
âûáðàííûå èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç òåõ, ÷òî ïðèâåäåíû â ïðèìåðàõ 82, 119, 120, 122,
229 è 267) èìåþò äîñòàòî÷íî øèðîêèå èíòåðâàëû ïðèåìëåìîé âðåìåííîé äèàãðàììû
ââåäåíè , êàê óêàçàíî âûøå.

[Ïðèìåð èñïûòàíè  4]
Íàçíà÷åíèå: âëè íèå èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  íà ñîäåðæàíèå ãëþêîçû â êðîâè

ãîëîäàþùèõ ñàìöîâ êðûñ Wistar (in vivo èñïûòàíèå)
Æèâîòíûå: ñàìöû êðûñ Wistar (ïîñòàâë þòñ  ôèðìîé Charles River Japan, Inc.).
Ìåòîä: ïîëó÷åíèå è ââåäåíèå èñïûòóåìûõ ñîåäèíåíèé
Èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå ñóñïåíäèðóþò â 0,5% ðàñòâîðå ìåòèëöåëëþëîçû (ÌÖ) è ââîä ò

ïåðîðàëüíî â äîçèðîâêå 5 ìë/êã. Êîíòðîëüíóþ ãðóïïó æèâîòíûõ îáðàáàòûâàþò 0,5%
ðàñòâîðîì ÌÖ. Ðàñòâîð ââîä ò ïåðîðàëüíî â äîçèðîâêå 5 ìë/êã.

[Ñáîð êðîâè è îïðåäåëåíèå ñîäåðæàíèå ãëþêîçû â êðîâè]
Íåïîñðåäñòâåííî ïåðåä ââåäåíèåì èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  èëè 0,5% ðàñòâîðà ÌÖ è

÷åðåç 0,5, 1 è 3 ÷àñà ïîñëå ââåäåíè  áåç àíåñòåçèè õâîñòîâóþ âåíó ñëåãêà íàäðåçàþò
ëåçâèåì áðèòâû, äë  òîãî ÷òîáû âûòåêëà êðîâü. Îòáèðàþò 10 ìêë êðîâè è îáúåäèí þò ñî
140 ìêë 0,6 M ðàñòâîðà ïåðõëîðíîé êèñëîòû. Ïðîáó ïîäâåðãàþò öåíòðèôóãèðîâàíèþ c
óñêîðåíèåì 3000 g ïðè òåìïåðàòóðå 4°C â òå÷åíèå 10 ìèíóò è îïðåäåë þò êîíöåíòðàöèþ
ãëþêîçû â îáðàçîâàâøåéñ  æèäêîñòè íàä îñàäêîì, èñïîëüçó  íàáîð CII TEST WAKO
(ôèðìà Wako Pure Chemical Industries).

Ðåçóëüòàòû
Óñòàíîâëåíî, ÷òî íåêîòîðûå èç íîâûõ êîíäåíñèðîâàííûõ ïðîèçâîäíûõ èìèäàçîëà

íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  (â ÷àñòíîñòè, ñîåäèíåíè , âûáðàííûå èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
òåõ, ÷òî ïðèâåäåíû â ïðèìåðàõ 82, 119, 120, 122, 229 è 267) íå îêàçûâàþò
ñóùåñòâåííîãî âëè íè  íà ñîäåðæàíèå ãëþêîçû â ïðîáàõ êðîâè, îòîáðàííûõ â ëþáîå
âðåì , ïî ñðàâíåíèþ ñ êîíòðîëüíîé ãðóïïîé, îáðàáîòàííîé îäíîé ñðåäîé, â ýêñïåðèìåíòå
in vivo, êàê îïèñàíî âûøå, ãäå êàæäîå ñîåäèíåíèå ââîäèòñ  ïåðîðàëüíî â äîçèðîâêå 10-
30 ìã/êã.

[Ïðèìåð èñïûòàíè  5]
Âëè íèå èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  íà òîëåðàíòíîñòü ê ãëþêîçå ñàìöîâ êðûñ Zucker fa/fa

(ìîäåëüíûå æèâîòíûå ñ ñàõàðíûì äèàáåòîì òó÷íûõ, òèïà II) (èñïûòàíèå in vivo)
Æèâîòíûå: ñàìöû êðûñ Zucker fa/fa (ïîñòàâë þòñ  ôèðìîé Charles River Japan, Inc.).
Ìåòîä: ïîëó÷åíèå è ââåäåíèå èñïûòóåìûõ ñîåäèíåíèé
Èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå ñóñïåíäèðóþò â 0,5% ðàñòâîðå ìåòèëöåëëþëîçû (ÌÖ).

Ñóñïåíçèþ èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  èëè 0,5% ðàñòâîð ÌÖ, êîòîðûé èñïîëüçóåòñ  â
êîíòðîëüíîé ãðóïïå, îáðàáîòàííîé ñðåäîé, äàþò ïåðîðàëüíî â äîçèðîâêå 5 ìë/êã. Ñïóñò 
0,5 ÷àñà ïåðîðàëüíî äàþò ðàñòâîð ãëþêîçû â äîçèðîâêå 5 ìë/êã. Äîçà ãëþêîçû, ââåäåííîé
ïåðîðàëüíî, ñîñòàâë åò 2 ã/êã.

Ìåòîä: îòáîð êðîâè è îïðåäåëåíèå ñîäåðæàíè  ãëþêîçû, èíñóëèíà è GLP-1
Íåïîñðåäñòâåííî ïåðåä ââåäåíèåì èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  èëè 0,5% ðàñòâîðà ÌÖ,

íåïîñðåäñòâåííî ïåðåä ââåäåíèåì ãëþêîçû è 0,5, 1, 2 è 3 ÷àñà ïîñëå ââåäåíè  ãëþêîçû,
áåç àíåñòåçèè, õâîñòîâóþ âåíó ñëåãêà íàäðåçàþò ëåçâèåì áðèòâû, äë  òîãî ÷òîáû âûòåêëà
êðîâü. Îòáèðàþò 250 ìêë êðîâè, èñïîëüçó  ïîêðûòûé ãåïàðèíîì êàïèëë ð, è ïåðåíîñ ò â
ïðîáèðêó äë  öåíòðèôóãèðîâàíè . Ïðîáó ïîäâåðãàþò öåíòðèôóãèðîâàíèþ c óñêîðåíèåì
10000 g ïðè òåìïåðàòóðå 4°C â òå÷åíèå 2 ìèíóò. Ñîäåðæàíèå èíñóëèíà è GLP-1
îïðåäåë þò â îáðàçîâàâøåéñ  æèäêîñòè íàä îñàäêîì, èñïîëüçó  íàáîð äë  àíàëèçà
èíñóëèíà (Morinaga Biochemical Institute) è íàáîð Active GLP-1 ELISA (Linco)
ñîîòâåòñòâåííî. Îäíîâðåìåííî îòáèðàþò 10 ìêë êðîâè è îáúåäèí þò ñî 140 ìêë 0,6 M
ðàñòâîðà ïåðõëîðíîé êèñëîòû. Ïðîáó ïîäâåðãàþò öåíòðèôóãèðîâàíèþ c óñêîðåíèåì 3000 g
ïðè òåìïåðàòóðå 4°C â òå÷åíèå 10 ìèíóò è îïðåäåë þò êîíöåíòðàöèþ ãëþêîçû â
îáðàçîâàâøåéñ  æèäêîñòè íàä îñàäêîì, èñïîëüçó  íàáîð CII TEST WAKO (ôèðìà Wako
Pure Chemical Industries). Îïðåäåë þò òîëüêî ñîäåðæàíèå ãëþêîçû ÷åðåç òðè ÷àñà ïîñëå
ââåäåíè  ãëþêîçû.
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Ðåçóëüòàòû
Âåëè÷èíó ïëîùàäè ïîä êðèâîé «èçìåíåíèå ñîäåðæàíè  ãëþêîçû âî âðåìåíè» (AUCÃëþ(0-

3÷)) îò íà÷àëà ââåäåíè  ãëþêîçû äî 3 ÷àñîâ ïîñëå ââåäåíè ; âåëè÷èíó ïëîùàäè ïîä êðèâîé

ñîäåðæàíè  èíñóëèíà âî âðåìåíè (AUCèíñ(0-2÷)) è âåëè÷èíó ïëîùàäè ïîä êðèâîé ñîäåðæàíè 
GLP-1 âî âðåìåíè (AUCGLP-1 (0-2÷)) îïðåäåë þò äë  êàæäîé ãðóïïû æèâîòíûõ, îáðàáîòàííûõ
0,5% ðàñòâîðîì ÌÖ, è äë  êàæäîé ãðóïïû, îáðàáîòàííîé èñïûòóåìûì ñîåäèíåíèåì.
Èçìåíåíèå òîëåðàíòíîñòè ê ãëþêîçå, èçìåíåíèå ñîäåðæàíè  èíñóëèíà è èçìåíåíèå
ñîäåðæàíè  GLP-1, âûçâàííûå èñïûòóåìûì ñîåäèíåíèåì îïðåäåë þò, ïðèí â âåëè÷èíó
AUC äë  ãðóïïû, îáðàáîòàííîé 0,5% ðàñòâîðîì ÌÖ, çà 100%, â ñîîòâåòñòâèè ñ óêàçàííûìè
äàëåå ôîðìóëàìè:

*Ñòåïåíü èçìåíåíè  òîëåðàíòíîñòè ê ãëþêîçå (%) = (AUC0-3÷ äë  ãðóïïû, îáðàáîòàííîé
èñïûòóåìûì ñîåäèíåíèåì/AUC0-2÷ äë  ãðóïïû, îáðàáîòàííîé 0,5% ðàñòâîðîì ÌÖ) × 100;

*Ñòåïåíü èçìåíåíè  ñîäåðæàíè  èíñóëèíà è GLP-1 (%) = AUC0-2÷ äë  ãðóïïû,
îáðàáîòàííîé èñïûòóåìûì ñîåäèíåíèåì/AUC0-2÷ äë  ãðóïïû, îáðàáîòàííîé 0,5%
ðàñòâîðîì ÌÖ) × 100.

Óñòàíîâëåíî, ÷òî íåêîòîðûå èç íîâûõ êîíäåíñèðîâàííûõ ïðîèçâîäíûõ èìèäàçîëà
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  (â ÷àñòíîñòè, ñîåäèíåíè , âûáðàííûå èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
òåõ, ÷òî ïðèâåäåíû â ïðèìåðàõ 82, 119, 120, 122, 229 è 267) èçìåí þò ñîäåðæàíèå
èíñóëèíà è GLP-1 â ñòåïåíè áîëüøå ÷åì 100% è ïîêàçûâàþò ñòåïåíü èçìåíåíè 
òîëåðàíòíîñòè ê ãëþêîçå ìåíüøå ÷åì 100% â ýêñïåðèìåíòå in vivo, êàê îïèñàíî âûøå, ãäå
êàæäîå ñîåäèíåíèå ââîäèòñ  ïåðîðàëüíî â äîçèðîâêå 0,10-10 (ìã/êã).

[Ïðèìåð èñïûòàíè  6]
Îöåíêà äë  ôåðìåíòà (öèòîõðîì Ð450), ìåòàáîëèçèðóþùåãî ëåêàðñòâåííûé ïðåïàðàò
Èíãèáèðóþùóþ àêòèâíîñòü IC50 îïðåäåë þò, èñïîëüçó  ñèñòåìó ýêñïðåññèè äë 

ðåêîìáèíàíòíîãî P450 è ôëóîðåñöåíòíûõ ñóáñòðàòîâ (ôèðìà GENTEST Corp.), êîòîðûå
óêàçàíû â òàáëèöàõ 2 è 3, ñîãëàñíî ìåòîäèêå èñïûòàíè  Procedure (WWW.gentest.com) è
ïîëó÷åíû íà ôèðìå GENTEST Corp. Îöåíèâàåìûå ìîëåêóë ðíûå ðàçíîâèäíîñòè P450
ïðåäñòàâë þò ñîáîé ï òü ìîëåêóë ðíûõ ðàçíîâèäíîñòåé, CYP1A2, CYP2C9, CYP2C19,
CYP2D6 è CYP3A4. Ïðèìåí åìûå ýêñïåðèìåíòàëüíûå óñëîâè  ïîêàçàíû äàëåå.
Èíòåíñèâíîñòü ôëóîðåñöåíöèè îïðåäåë þò, èñïîëüçó  ïëàíøåòíûé ñ÷åò÷èê (CYTO FLUOR
Multi-Well Plate Reader Series 4000; PerSeptive Biosystems Corp.). Ñòåïåíü
èíãèáèðîâàíè  îïðåäåë þò êàê ñðåäíþþ âåëè÷èíó èç äåâ òè íåçàâèñèìûõ èçìåðåíèé â
ñåêóíäó, èñïîëüçó  â êà÷åñòâå ïîêàçàòåë  èíòåíñèâíîñòè ôëóîðåñöåíöèþ, ýìèòèðóåìóþ
ìåòàáîëèòîì ôëóîðåñöåíòíîãî ñóáñòðàòà.

Â òàáëèöå 2 ïðèâåäåíû ñóáñòðàòû, ìåòàáîëèòû, èíãèáèòîðû, äëèíû âîëí âîçáóæäåíè  è
äëèíû âîëí ôëóîðåñöåíöèè, ïðèìåí åìûå â ýòîì àíàëèçå.

Òàáëèöà 2

Ìîëåêóë ðíûå ðàçíîâèäíîñòè p450 Ñóáñòðàò Ìåòàáîëèò Èíãèáèòîð Äëèíà âîëíû âîçáóæäåíè  (íì) Äëèíà âîëíû ôëóîðåñöåíöèè
(íì)

CYP1A2 CEC CHC α-íàôòîôëàâîí 409 460

CYP2C9 MFC HFC ñóëüôàôåíàçîë 409 530

CYP2C19 CEC CHC òðàíèëöèïðîïèí 409 460

CYP2D6 AMMC AHMC êâèíèäèí 390 460

CYP3A4 BFC HFC êåòîêîíàçîë 409 530

Ñîêðàùåíè  äë  ñóáñòðàòîâ è ìåòàáîëèòîâ ïðèâåäåíû â òàáëèöå 3.
Òàáëèöà 3

CEC 3-öèàíî-7-ýòîêñèêóìàðèí

ÑÍÑ 3-öèàíî-7-ãèäðîêñèêóìàðèí

MFC 7-ìåòîêñè-4-(òðèôòîðìåòèë)êóìàðèí

HFC 7-ãèäðîêñè-4-(òðèôòîðìåòèë)êóìàðèí

CEC 7-ýòîêñè-3-öèàíîêóìàðèí

ÑÍÑ 7-ãèäðîêñè-3-öèàíîêóìàðèí

AMMC 3-[2-(N,N-äèýòèë-N-ìåòèëàìèíî)ýòèë]-7-ìåòîêñè-4-ìåòèëêóìàðèí

ÀÍÌÑ 3-[2-(N,N-äèýòèëàìèíî)ýòèë]-7-ãèäðîêñè-4-ìåòèëêóìàðèí

BFC 7-áåíçèëîêñè-4-(òðèôòîðìåòèë)êóìàðèí
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HFC 7-ãèäðîêñè-4-(òðèôòîðìåòèë)êóìàðèí

Ðåçóëüòàòû àíàëèçà
Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îöåíèâàþò ïî èõ ñïîñîáíîñòè èíãèáèðîâàòü

ìåòàáîëè÷åñêèå ðåàêöèè áëàãîäàð  P450 â ïðèìåðå èñïûòàíè  6. Ýòîò ýêñïåðèìåíò
ïðîäåìîíñòðèðîâàë, ÷òî ïðåäñòàâèòåëüíûå ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ (â òîì
÷èñëå ñîåäèíåíè , âûáðàííûå èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç òåõ, ÷òî óêàçàíû â ïðèìåðàõ 82,
119, 120, 122, 229 è 267) èìåþò çíà÷åíè  IC50, ðàâíûå 10 ìêÌ èëè âûøå â îòíîøåíèè ê ï òè
ìîëåêóëàì èç ãðóïïû P450, à èìåííî ê ìîëåêóë ðíûì ðàçíîâèäíîñò ì, CYP1A2, CYP2C9,
CYP2C19, CYP2D6 è CYP3A4.

[Ïðèìåð èñïûòàíè  7]
Ïîäàâëåíèå òîêà êàíàëà hERG
(1) Àêòèâíîñòü â îòíîøåíèè èíãèáèðîâàíè  òîêà êàíàëà hERG îöåíèâàþò â ñîîòâåòñòâèè

ñ ñîîáùåíèåì Zhou Z. è äð. â Biophysical Journal, 74(1), 230-241 (1998).
(2) Ýòîò ýêñïåðèìåíò ïðîâîä ò, èñïîëüçó  êëåòêè HEK-293, â êîòîðûå áûë ââåäåí

êàíàëüíûé ãåí hERG (ïîäòèï 1) (ëèíè  êëåòîê óñòàíîâëåíà àâòîðàìè ýòîãî èçîáðåòåíè ).
(3) Çà îäíè èëè íåñêîëüêî ñóòîê äî ýêñïåðèìåíòà êëåòêè âûñåâàþò íà ñòåêë ííóþ

÷àøêó, ïîêðûòóþ ïîëèëèçèíîì. Êëåòêè êóëüòèâèðóþò äî äí  ýêñïåðèìåíòà. Â íà÷àëå
ýêñïåðèìåíòà ñòåêë ííóþ ÷àøêó ñ çàñå ííûìè êëåòêàìè ïåðåíîñ ò â áàíþ äë  ïðîâåäåíè 
èçìåðåíè . Òîê êàíàëà hERG èçìåð åòñ  ñ ïîìîùüþ êëåìì ýëåêòðè÷åñêîãî íàïð æåíè ,
èñïîëüçó  ìåòîäèêó øòåïñåëüíîãî ñîåäèíèòåë . Òîê èçìåð þò, èñïîëüçó  óñèëèòåëü òîêà
(Axon Instruments). Òîê ðåãèñòðèðóþò è àíàëèçèðóþò, èñïîëüçó  ïðîãðàììíîå îáåñïå÷åíèå
pCLAMP (Axon Instruments).

(4) Òîê êàíàëà hERG èíäóöèðóåòñ  â êëåòêàõ ïóòåì ïðèëîæåíè  äåïîë ðèçóþùåãî
èìïóëüñà ñ ôèêñèðóþùèì ïîòåíöèàëîì îò -80 äî +20 ìâ â òå÷åíèå 5 ñåêóíä è äî -50 ìâ â
òå÷åíèå 4 ñåêóíä, ñ èíòåðâàëàìè 20 ñåêóíä. Ïîñëå ñòàáèëèçàöèè âåëè÷èíû òîêà â
êîíòðîëüíîì ðàñòâîðå êëåòêè ïîäâåðãàþò ïåðôóçèè ñ ðàñòâîðàìè, ñîäåðæàùèìè
ðàçëè÷íûå êîíöåíòðàöèè èñïûòóåìûõ ñîåäèíåíèé.

(5) Àìïëèòóäó òîêà êàíàëà hERG îïðåäåë þò êàê ïèêîâîå çíà÷åíèå øëåéôîâîãî òîêà,
êîòîðûé íàáëþäàåòñ  ïðè âîññòàíîâëåíèè íàïð æåíè  äî -50 ìâ. Èíãèáèðóþùà 
ñïîñîáíîñòü èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  íà òîê êàíàëà hERG (IC50) îöåíèâàåòñ  ïî
èçìåíåíèþ ïèêîâîãî çíà÷åíè  øëåéôîâîãî òîêà ïîñëå äîáàâëåíè  èñïûòóåìîãî
ñîåäèíåíè  ïðè ðàçëè÷íîé êîíöåíòðàöèè. Ïèêîâîå çíà÷åíèå øëåéôîâîãî òîêà,
çàðåãèñòðèðîâàííîå äë  íîðìàëüíîãî ðàñòâîðà, ïðèíèìàåòñ  ðàâíûì 100%.

Ðåçóëüòàòû èñïûòàíè 
Ïðåäñòàâèòåëüíûå ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ (â òîì ÷èñëå ñîåäèíåíè ,

âûáðàííûå èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ñîåäèíåíèé, ïðèâåäåííûõ â ïðèìåðàõ 82, 119, 120,
122, 229 è 267) îöåíèâàþòñ  ïî ñïîñîáíîñòè èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  èíãèáèðîâàòü òîê
êàíàëà hERG â ïðèìåðå èñïûòàíè  7. Çíà÷åíè  IC50 äë  ýòèõ ñîåäèíåíèé ñîñòàâë ëè 30
ìêÌ èëè âûøå.

Ñòðóêòóðíûå ôîðìóëû äë  ñîåäèíåíèé â îïèñàííûõ âûøå ïðèìåðàõ ïîëó÷åíè  è â
ïðèìåðàõ, ïîêàçàíû äàëåå.
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Ïðîìûøëåííà  ïðèìåíèìîñòü
Â íàñòî ùåì èçîáðåòåíèè ïðåäîñòàâë þòñ  êîíäåíñèðîâàííûå ïðîèçâîäíûå

èìèäàçîëà, îáëàäàþùèå DPPIV-èíãèáèðóþùåé àêòèâíîñòüþ.
Ñëåäîâàòåëüíî, êîíäåíñèðîâàííûå ïðîèçâîäíûå èìèäàçîëà íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
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ìîãóò ïðèìåí òüñ  â êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêèõ è ïðîôèëàêòè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ, íàïðèìåð,
ïðè ëå÷åíèè ñàõàðíîãî äèàáåòà, îæèðåíè , ãèïåðëèïèäåìèè, ÑÏÈÄ, îñòåîïîðîçà,
æåëóäî÷íî-êèøå÷íûõ íàðóøåíèé, àíãèîãåíåçà, áåñïëîäè , â êà÷åñòâå
ïðîòèâîñïàëèòåëüíûõ è àíòèàëëåðãè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ, èììóíîìîäóëèðóþùèõ ñðåäñòâ,
ãîðìîíàëüíûõ ðåãóë òîðîâ, ïðîòèâîðåâìàòè÷åñêèõ ëåêàðñòâåííûõ ïðåïàðàòîâ è
ïðîòèâîîïóõîëåâûõ ïðåïàðàòîâ.

Êðîìå òîãî, ñ èñïîëüçîâàíèåì èíäåêñà ñïîñîáíîñòè ýòèõ ñîåäèíåíèé óëó÷øàòü
òîëåðàíòíîñòü ê ãëþêîçå, ñîåäèíåíè  áûëè èñïûòàíû, äë  òîãî ÷òîáû îöåíèòü èõ
ýôôåêòèâíîñòü ïîñëå ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè . Òàêèì îáðàçîì, áûëà ïîäòâåðæäåíà
äîñòàòî÷íà  ýôôåêòèâíîñòü ýòèõ ñîåäèíåíèé è ïðîäåìîíñòðèðîâàíà èõ ïðèìåíèìîñòü â
êà÷åñòâå ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå, ïðåäñòàâëåííîå ñëåäóþùåé ôîðìóëîé, èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò

ãäå Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêóþ 5-6-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó,
ñîäåðæàùóþ îäèí èëè äâà àòîìà àçîòà â êîëüöå, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäíó èëè áîëåå

àìèíîãðóïïó â êà÷åñòâå çàìåñòèòåëåé;
Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè

íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, C2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü
îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç àëêèëüíîé ãðóïïû èëè ãàëîãåíà èëè
ôåíèë Ñ1-6 àëêèëüíîé ãðóïïû;

Z1 è Z2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì àçîòà èëè ãðóïïó ôîðìóëû -CR2=;
R1 è R2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé ãðóïïó ôîðìóëû -À0-À1-À2 (ãäå À0

ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü èëè C1-6 àëêèëåíîâóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-
3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç ãðóïïû Â, ñîñòî ùåé èç óêàçàííûõ íèæå çàìåñòèòåëåé; À1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû, ñóëüôèíèëüíóþ ãðóïïó,
ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -O-ÑÎ-,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-O-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA-,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-NRA-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA-CO-
, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRA-, èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA-SO2-;

À2 è RA, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, àòîì ãàëîãåíà,
öèàíîãðóïïó, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó,
Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-
÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10

àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, èëè Ñ2-7 àëêèëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó;
ïðè÷åì À2 è RA, êàæäûé íåçàâèñèìî, ìîãóò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç

óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Â:
êîãäà Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó ôîðìóëû -CR2=, R1 è R2 ìîãóò âìåñòå

îáðàçîâûâàòü 5-7-÷ëåííîå êîëüöî;
çà èñêëþ÷åíèåì ñëó÷àåâ, êîãäà [1] R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Z1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà è Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó -ÑÍ=; [2] Z1 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé àòîì àçîòà è Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó -Ñ(ÎÍ)=;

<ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â>
ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,
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ìåðêàïòîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé, Ñ3-8

öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ
ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, Ñ1-6

àëêîêñèãðóïïó, C1-6 àëêèëòèîãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -SO2-NRB1-RB2,
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRB1-CO-RB2, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRB1-RB2 (ãäå RB1 è RB2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà èëè C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RB3 (ãäå RB3

ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CO-RB4-RB5, è ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CH2-CO-RB4-RB5 (ãäå RB4

ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRB6 -; RB5 è RB6, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, C1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííûé
ãåòåðîöèêë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ6-10 àðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè 5-10-÷ëåííûé
ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó)).

2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó
ñëåäóþùåé ôîðìóëû:

(ãäå n=0 è m=0);
ïèððîëèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó;
ïèïåðèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü àìèíîãðóïïó.
3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðàçèí-1-

èëüíóþ ãðóïïó èëè 3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èëüíóþ ãðóïïó.
4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå Ò1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðàçèí-1-

èëüíóþ ãðóïïó.
5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé 3-ìåòèë-2-

áóòåí-1-èëüíóþ ãðóïïó, 2-áóòèí-1-èëüíóþ ãðóïïó, áåíçèëüíóþ ãðóïïó èëè 2-õëîðôåíèëüíóþ
ãðóïïó.

6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé 2-áóòèí-1-
èëüíóþ ãðóïïó.

7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ëþáà  èç ãðóïï Z1 èëè Z2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà.
8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà;

à Z2  âë åòñ  ãðóïïîé, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé -CR2=, ãäå R2 èìååò çíà÷åíè ,
óêàçàííûå â ï.1.

9. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì àçîòà;
è Z1  âë åòñ  ãðóïïîé, ïðåäñòàâëåííîé ôîðìóëîé -CR2=, ãäå R2 èìååò çíà÷åíè ,
óêàçàííûå â ï.1.

10. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò,
ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ

ôîðìóëîé -A10-A11-A12 (ãäå À10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ;

À11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè êàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó;

À12 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-
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3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííóþ
ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç óêàçàííîé
íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ,
èëè Ñ6-10 àðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç
óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ:

<ãðóïïà çàìåñòèòåëåé C>
ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

íèòðîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó, C1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC1-RÑ2

(ãäå RÑ1 è RÑ2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RÑ3-RÑ4, è ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÍ2-CO-RÑ3-RÑ4 (ãäå RÑ3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ
ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRÑ5-; RÑ4 è RÑ5, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó).

11. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç
óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó,
êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé
Ñ, èëè Ñ6-10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå
èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé Ñ:

<ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ>
ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ: ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

íèòðîãðóïïó, öèàíîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, C1-6 àëêîêñèãðóïïó, C1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC1-RC2

(ãäå RC1 è RC2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RC3-RC4, è ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CH2-CO-RC3-RC4 (ãäå RC3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ
ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRC5-; RC4 è RC5, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó).

12. Ñîåäèíåíèå ïî ï.10 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ãðóïïà çàìåñòèòåëåé Ñ
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ öèàíîãðóïïó, C1-6 àëêîêñèãðóïïó, Ñ2-7

àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó è àòîì ãàëîãåíà.
13. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ

ãðóïïó, öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó, ôòîðöèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó, ôåíèëýòèëüíóþ ãðóïïó, 2-
ìåòîêñèýòèëüíóþ ãðóïïó èëè 4-ìåòîêñèêàðáîíèëïèðèäèí-2-èëüíóþ ãðóïïó.

14. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèëüíóþ
ãðóïïó, èëè 2-öèàíîáåíçèëüíóþ ãðóïïó.

15. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-14 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À21-À22,

(ãäå À21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû,
ñóëüôèíèëüíóþ ãðóïïó, ñóëüôîíèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -O-ÑÎ-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -ÑÎ-O-, ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA2-, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-NRA2-, èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRÀ2 -ÑÎ-;

À22 è RA2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, C1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ2-6 àëêèíèëüíóþ
ãðóïïó, Ñ6-10 àðèëüíóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, 4-8-÷ëåííóþ
ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, 5-10-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó èëè Ñ6-

10 àðèë Ñ1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó;

ïðè÷åì À22 è RA2, êàæäûé íåçàâèñèìî, ìîæåò èìåòü 1-3 çàìåñòèòåë , âûáðàííûå èç
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óêàçàííûõ íèæå çàìåñòèòåëåé ãðóïïû D:
<ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D>
ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó,

öèàíîãðóïïó, íèòðîãðóïïó, àòîì ãàëîãåíà, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, C1-6 àëêîêñèãðóïïó, C1-6

àëêèëòèîãðóïïó, òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRD1-RD2,
(ãäå RD1 è RD2, êàæäûé, íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó), ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CO-RD3 (â êîòîðîé RD3

ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-8-÷ëåííóþ ãåòåðîöèêëè÷åñêóþ ãðóïïó), è ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -CO-RD4-RD5 (ãäå RD4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäèíàðíóþ ñâ çü, àòîì êèñëîðîäà èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRD6-; RD5 è RD6, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó èëè C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó)).

16. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-14 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, êàðáîêñèãðóïïó, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, C1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -À23-À24,

(ãäå À23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -NRA3-;

À24 è RA3, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, C1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû
çàìåñòèòåëåé D1, Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü,
âûáðàííûé èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ2-6 àëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà 
ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, Ñ2-6

àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé íèæå
ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, ôåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé
èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1, èëè 5-10-÷ëåííóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó,
êîòîðà  ìîæåò èìåòü çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1:

<ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1>
ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó, âêëþ÷àþùóþ
êàðáîêñèãðóïïó, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó,

ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ïèððîëèäèí-1-èëêàðáîíèëüíóþ
ãðóïïó, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó è C1-6 àëêîêñèãðóïïó).

17. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-14 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, C1-6 àëêîêñèãðóïïó èëè ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ
ôîðìóëîé -À25-À26 (ãäå À25 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû èëè ãðóïïó,
ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -NRA4-;

À26 è RA4 êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, C1-6 àëêèëüíóþ
ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1,
Ñ3-8 öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, èìåþùóþ çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé íèæå ãðóïïû
çàìåñòèòåëåé D1, èëè ôåíèëüíóþ ãðóïïó, èìåþùóþ çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç óêàçàííîé
íèæå ãðóïïû çàìåñòèòåëåé D1:

<ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1>
ãðóïïà çàìåñòèòåëåé D1 âêëþ÷àåò êàðáîêñèãðóïïó, Ñ2-7 àëêîêñèêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, Ñ1-6

àëêèëüíóþ ãðóïïó, ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ôîðìóëîé -CONRD7RD8 (ãäå RD7 è RD8, êàæäûé
íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó), ïèððîëèäèí-
1-èëêàðáîíèëüíóþ ãðóïïó, C1-6 àëêèëüíóþ ãðóïïó è Ñ1-6 àëêîêñèãðóïïó).

18. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-14 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, ìåòîêñèãðóïïó, êàðáàìîèëôåíèëîêñèãðóïïó, èëè
ãðóïïó, ïðåäñòàâëåííóþ ñëåäóþùåé ôîðìóëîé:
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(ãäå À27 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà, àòîì ñåðû, èëè -NH-;
À28 è À29, êàæäûé íåçàâèñèìî, ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè C1-6 àëêèëüíóþ

ãðóïïó).
19. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-14 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå R2 ïðåäñòàâë åò

ñîáîé àòîì âîäîðîäà, öèàíîãðóïïó, èëè 2-êàðáàìîèëôåíèëîêñèãðóïïó.
20. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
7-(2-áóòèíèë)-2-öèàíî-1-ìåòèë-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-1,7-äèãèäðîïóðèí-6-îí.
21. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-4-îí.
22. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-(3-àìèíîïèïåðèäèí-1-èë)-3-(2-áóòèíèë)-5-ìåòèë-3,5-äèãèäðîèìèäàçî[4,5-d]ïèðèäàçèí-

4-îí.
23. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-[7-(2-áóòèíèë)-1-ìåòèë-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-èëîêñè]

áåíçàìèä.
24. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-

êàðáîíèòðèë.
25. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-[3-(2-áóòèíèë)-4-îêñî-2-(ïèïåðàçèí-1-èë)-3,4-äèãèäðîèìèäàçî [4,5-d] ïèðèäàçèí-5-

èëìåòèë]áåíçîíèòðèë.
26. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(2-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-

èëîêñè]áåíçàìèä.
27. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1 èëè åãî ñîëü èëè ãèäðàò, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-[7-(2-áóòèíèë)-1-(4-öèàíîáåíçèë)-6-îêñî-8-(ïèïåðàçèí-1-èë)-6,7-äèãèäðî-1Í-ïóðèí-2-

èëîêñè]áåíçàìèä.
28. Èíãèáèòîð äèïåïòèäèëïåïòèäàçû IV, ñîäåðæàùèé ñîåäèíåíèå ïî ï.1.
29. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè ,  âë þùà ñ  èíãèáèòîðîì äèïåïòèäèëïåïòèäàçû IV,

ñîäåðæàùà  ñîåäèíåíèå ïî ï.1 è âñïîìîãàòåëüíûé àãåíò, èñïîëüçóåìûé ïðè ïîëó÷åíèè
ïðåïàðàòîâ.

30. Ïðîôèëàêòè÷åñêîå èëè òåðàïåâòè÷åñêîå ñðåäñòâî, ñîäåðæàùåå ñîåäèíåíèå ïî ï.1,
äë  ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà, îæèðåíè , ãèïåðëèïèäåìèè.

31. Ïðîôèëàêòè÷åñêîå èëè òåðàïåâòè÷åñêîå ñðåäñòâî ïî ï.30 äë  ëå÷åíè  ñàõàðíîãî
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äèàáåòà.
32. Ñïîñîá ïðîôèëàêòèêè èëè ëå÷åíè  çàáîëåâàíè , ïðè êîòîðîì ýôôåêòèâíûì

 âë åòñ  èíãèáèðîâàíèå äèïåïòèäèëïåïòèäàçû IV, âêëþ÷àþùèé ââåäåíèå ïàöèåíòó
ñîåäèíåíè  ïî ï.1 èëè åãî ñîëè èëè ãèäðàòà â ôàðìàöåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîì êîëè÷åñòâå.

33. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.1 èëè åãî ñîëè èëè ãèäðàòà äë  ïîëó÷åíè 
òåðàïåâòè÷åñêîãî èëè ïðîôèëàêòè÷åñêîãî ñðåäñòâà, ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  ëå÷åíè 
çàáîëåâàíè , ïðè êîòîðîì ýôôåêòèâíûì  âë åòñ  èíãèáèðîâàíèå äèïåïòèäèëïåïòèäàçû IV.
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