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(57) Ðåôåðàò:
Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íîâûì

ãåòåðîàðèëüíûì ïðîèçâîäíûì, â ÷àñòíîñòè ê
ïðîèçâîäíûì õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1)

ãäå R, R1, R2, R3  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè
ðàçëè÷íûìè è íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îçíà÷àþò
âîäîðîä, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
(Ñ 1-Ñ8)àëêèë, ãàëîãåí, àðèë(Ñ1-Ñ8)àëêîêñè, àðèë,
êðîìå òîãî, R è R1 èëè R2 è R3 ìîãóò îáðàçîâûâàòü
øåñòè÷ëåííîå àðîìàòè÷åñêîå êîëüöî,
êîíäåíñèðîâàííîå ñ îñòàòêîì õèíîëèíà; Z îçíà÷àåò
êèñëîðîä; Ð, Q îçíà÷àþò â êàæäîì ñëó÷àå -ÑÍ2-;
Õ îçíà÷àåò àçîò; n=2, m=0; R4 îçíà÷àåò ôåíèë èëè
ïèðèäèë, è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè,
îñîáåííî êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè. Ñîåäèíåíè 
ïðèãîäíû â êà÷åñòâå ïðîòèâîîïóõîëåâûõ ñðåäñòâ.
Îïèñàíû ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé è
ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî íà èõ îñíîâå. 4 í. è 7
ç.ï. ô-ëû, 2 òàáë.
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(57) Abstract: 
FIELD: organic chemistry, medicine, oncology,

pharmacy.
SUBSTANCE: invention relates to new heteroaryl

derivatives, in particular, derivatives of
quinoline of he general formula (I):

wherein R, R1, R2 and R3 are similar or different
and mean independently of one another hydrogen
atom, linear or branched (C1-C8)-alkyl, halogen
atom, aryl-(C1-C8)-alkoxy-group, aryl. Except for,
R and R1 or R2 and R3 can form six-membered
aromatic ring condensed with quinoline residue; X
means oxygen atom; p, Q mean in each case -CH2-;
X means nitrogen atom; n = 2; m = 0; R4 means
phenyl or pyridyl. Also, invention relates to
their pharmaceutically acceptable salts, in
particular, acid-additive salts. Compounds are
useful as antitumor agents. Also, invention
describes a method for preparing compounds and
medicinal agent based on thereof.

EFFECT: improved preparing method, valuable
medicinal properties of compounds and agent.

11 cl, 2 tbl, 13 ex
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RU 2 265 602 C2

Îáëàñòü òåõíèêè, ê êîòîðîé îòíîñèòñ  èçîáðåòåíèå
Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íîâûì ãåòåðîàðèëüíûì ïðîèçâîäíûì, â ÷àñòíîñòè

ïðîèçâîäíûì õèíîëèíà, ê èõ ïîëó÷åíèþ è ïðèìåíåíèþ â êà÷åñòâå ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ,
îñîáåííî äë  ëå÷åíè  îïóõîëåâûõ çàáîëåâàíèé.

Óðîâåíü òåõíèêè
Èçâåñòíû ðàçëè÷íûå ãåòåðîàðèëüíûå ïðîèçâîäíûå, îáëàäàþùèå ïðîòèâîîïóõîëåâîé

àêòèâíîñòüþ, íàïðèìåð, îïèñàííûå â ïóáëèêàöèè ìåæäóíàðîäíîé çà âêè WO 00/12074. Â
ïàòåíòå ÑØÀ 5804588,1998 ðàñêðûòû ïðîòèâîîïóõîëåâûå ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà.

Ñóùíîñòü èçîáðåòåíè 
Çàäà÷åé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ïîëó÷åíèå íîâûõ àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé äë 

ëå÷åíè  îïóõîëåé ìëåêîïèòàþùèõ.
Ñîãëàñíî îäíîìó îáúåêòó íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåíû íîâûå ïðîèçâîäíûå

õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû 1

ãäå
R, R1, R2, R3 ïî âûáîðó ìîãóò áûòü ïðèñîåäèíåíû ê àòîìàì óãëåðîäà õèíîëèíîâîãî

îñòàòêà îò Ñ2 äî C8,  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà
îçíà÷àþò âîäîðîä, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêèë, (Ñ3-Ñ7)öèêëîàëêèë,
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêèëêàðáîíèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî àöåòèë, ëèíåéíûé
èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêîêñè, ãàëîãåí, àðèë(Ñ1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî
áåíçèëîêñè èëè ôåíèëýòèëîêñè, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ4)àëêèëàìèíî, (Ñ1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî(Ñ1-Ñ8)àëêèë, öèàíî, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèë,
çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà (Ñ1-Ñ4)àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðèôòîðìåòèëüíóþ ãðóïïó, êàðáîêñè(Ñ1-Ñ8)àëêèë èëè
(Ñ 1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë, (Ñ2-Ñ6)àëêåíèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî àëëèë,
(Ñ 2-Ñ6)àëêèíèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî ýòèíèë èëè ïðîïàðãèë, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
öèàíî(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî öèàíîìåòèë, àðèë, ïðè÷åì àðèëüíûé îñòàòîê  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: ãàëîãåí, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
(Ñ 1-Ñ8)àëêèë, (Ñ3-Ñ7)öèêëîàëêèë, êàðáîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
(Ñ 1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë, òðèôòîðìåòèë, ãèäðîêñè,
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêñè èëè ýòîêñè,
áåíçèëîêñè, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî, öèàíî, ëèíåéíûé
èëè ðàçâåòâëåííûé öèàíî(Ñ1-Ñ6)àëêèë; ïðè÷åì, êðîìå òîãî, R è R1 èëè R2 è R3 ìîãóò
îáðàçîâûâàòü øåñòè÷ëåííîå àðîìàòè÷åñêîå êîëüöî, êîíäåíñèðîâàííîå ñ îñòàòêîì
õèíîëèíà, ñ îáðàçîâàíèåì àêðèäèíîâîãî êîëüöà, êîòîðîå, â ñâîþ î÷åðåäü, ìîæåò áûòü
çàìåùåíî îñòàòêàìè R, R1, R2 è R3, èìåþùèìè îïðåäåëåííîå âûøå çíà÷åíèå, â ëþáîì
ïîëîæåíèè öèêëè÷åñêîãî àòîìà óãëåðîäà;

Z îçíà÷àåò êèñëîðîä èëè ñåðó, ïðè÷åì çàìåñòèòåëü õèíîëèíîâîãî îñòàòêà ôîðìóëû
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RU 2 265 602 C2

ìîæåò áûòü ñîåäèíåí ñ C2-C8 àòîìàìè óãëåðîäà õèíîëèíîâîãî îñòàòêà;
Ð, Q íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îçíà÷àþò àòîì êèñëîðîäà èëè â êàæäîì ñëó÷àå äâà àòîìà

âîäîðîäà (òàêæå -CH2-);
Õ îçíà÷àåò àçîò èëè C-R5, ïðè÷åì R5 îçíà÷àåò âîäîðîä èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë;
n, m íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îçíà÷àþò öåëîå ÷èñëî îò 0 äî 3, ïðè óñëîâèè, ÷òî åñëè

n ðàâíî 0, Õ îçíà÷àåò ãðóïïó CR5R6, ïðè÷åì R5 è R6 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îçíà÷àþò
âîäîðîä èëè (C1-C6)àëêèë, à çàìåñòèòåëåì àòîìà àçîòà, ñîñåäíåãî ñ C=Z ãðóïïîé,
 âë åòñ  àòîì âîäîðîäà èëè (Ñ1-C6)àëêèë,

R4 îçíà÷àåò ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ20)àëêèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò
áûòü íàñûùåííûì èëè íåíàñûùåííûì è ñîäåðæàòü îò îäíîé äî òðåõ äâîéíûõ è/èëè
òðîéíûõ ñâ çåé, è êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ïî âûáîðó çàìåùåííûì ïî
îäèíàêîâûì èëè ðàçëè÷íûì àòîìàì óãëåðîäà îäíèì, äâóì  èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè,
âûáðàííûìè èç ð äà: àðèë, ãåòåðîàðèë, ãàëîãåí, öèàíî, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñè, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî èëè äè(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî; R4 òàêæå
îçíà÷àåò (Ñ6-Ñ14)àðèëüíûé îñòàòîê, (Ñ6-Ñ14)àðèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê èëè
(Ñ 2-Ñ10)ãåòåðîàðèëüíûé îñòàòîê èëè (Ñ2-Ñ10)ãåòåðîàðèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê,
ñîäåðæàùèå ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç N, Î è S, ïðè÷åì
(Ñ 1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå
îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), à (Ñ6-Ñ14)àðèëüíûé èëè (Ñ2-Ñ10)ãåòåðîàðèëüíûé îñòàòêè ìîãóò áûòü
íåçàìåùåííûìè èëè çàìåùåííûìè îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-C8)àëêèë,
(Ñ 3-Ñ7)öèêëîàëêèë, ãàëîãåí, öèàíî, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèë, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé
ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, ãèäðîêñè,
ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêñè èëè ýòîêñè,
ïðè÷åì ñîñåäíèå àòîìû êèñëîðîäà ìîãóò áûòü ñîåäèíåíû ÷åðåç (Ñ1-Ñ2)àëêèëåíîâóþ
ãðóïïó, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó, áåíçèëîêñè, íèòðî, àìèíî,
ìîíî(Ñ 1-Ñ4)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî, àðèë, êîòîðûé, â ñâîþ î÷åðåäü, ìîæåò
áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêèë;
(Ñ 3-Ñ7)öèêëîàëêèë, êàðáîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèë,
òðèôòîðìåòèë, ãèäðîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî
ìåòîêñè èëè ýòîêñè, áåíçèëîêñè, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ4)àëêèëàìèíî, öèàíî, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé öèàíî(Ñ1-Ñ6)àëêèë; à òàêæå
èõ ñòðóêòóðíûå èëè ñòåðåîèçîìåðû, îñîáåííî òàóòîìåðû, äèàñòåðåîìåðû è ýíàíòèîìåðû,
è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, îñîáåííî êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè.

Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îáùåé ôîðìóëû (1), êîòîðûå âêëþ÷àþò â ñåá 
ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí õèðàëüíûé öåíòð è îáðàçóþò ðàöåìàòû, ìîãóò áûòü ðàçäåëåíû ïî
èçâåñòíûì ìåòîäàì íà èõ îïòè÷åñêèå èçîìåðû, à òàêæå íà ýíàíòèîìåðû èëè
äèàñòåðåîìåðû. Ðàçäåëåíèå ìîæíî ïðîâîäèòü íà êîëîíêå ñ õèðàëüíûìè ôàçàìè èëè
ïåðåêðèñòàëëèçàöèåé èç îïòè÷åñêè àêòèâíîãî ðàñòâîðèòåë  èëè ñ èñïîëüçîâàíèåì
îïòè÷åñêè àêòèâíûõ êèñëîòû èëè îñíîâàíè , èëè ïóòåì ìîäèôèêàöèè ñ èñïîëüçîâàíèåì
îïòè÷åñêè àêòèâíûõ ðåàãåíòîâ, íàïðèìåð, òàêèõ êàê îïòè÷åñêè àêòèâíûé ñïèðò, ñ
ïîñëåäóþùèì îòùåïëåíèåì îñòàòêà.

Êðîìå òîãî, ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îáùåé ôîðìóëû (1)
ìîãóò áûòü ïðåâðàùåíû â èõ ñîëè ñ íåîðãàíè÷åñêèìè èëè îðãàíè÷åñêèìè êèñëîòàìè,

Ñòðàíèöà: 4

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 265 602 C2

ïðåæäå âñåãî, ñ öåëüþ èõ ïðèìåíåíè  â ôàðìàöåâòèêå â âèäå èõ ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìûõ ñîëåé. Â äàííîì ñëó÷àå â êà÷åñòâå êèñëîò èñïîëüçóþò, íàïðèìåð, ñîë íóþ
êèñëîòó, áðîìèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó, ñåðíóþ êèñëîòó, ôîñôîðíóþ êèñëîòó, ôóìàðîâóþ
êèñëîòó,  íòàðíóþ êèñëîòó, ìîëî÷íóþ êèñëîòó, ëèìîííóþ êèñëîòó, óêñóñíóþ êèñëîòó,
âèííóþ êèñëîòó,  áëî÷íóþ êèñëîòó, ýìáîíîâóþ êèñëîòó, ìàëîíîâóþ êèñëîòó,
òðèôòîðóêñóñíóþ êèñëîòó èëè ìàëåèíîâóþ êèñëîòó.

Êðîìå òîãî, ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ôîðìóëû (1), ñîäåðæàùèå
êèñëîòíûå ãðóïïû, òàêèå êàê êàðáîêñèëüíà  ãðóïïà, ìîãóò áûòü ïðè íåîáõîäèìîñòè
ïðåâðàùåíû â èõ ñîëè ñ íåîðãàíè÷åñêèì èëè îðãàíè÷åñêèì îñíîâàíèåì, ïðåæäå âñåãî ñ
öåëüþ èõ ïðèìåíåíè  â ôàðìàöåâòèêå â âèäå èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé. Â
äàííîì ñëó÷àå â êà÷åñòâå îñíîâàíèé èñïîëüçóþò, íàïðèìåð, ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä
êàëè , ãèäðîêñèä êàëüöè , ëèçèí, öèêëîãåêñèëàìèí, ýòàíîëàìèí, äèýòàíîëàìèí è
òðèýòàíîëàìèí.

Ñîãëàñíî ïðåäïî÷òèòåëüíîìó âàðèàíòó âîïëîùåíè  èçîáðåòåíè  ïîëó÷àþò ïðîèçâîäíûå
õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1), ãäå R, R1, R2, R3, X, Z, Ð, Q, n è m èìåþò îïðåäåëåííûå
âûøå çíà÷åíè  è

R4 îçíà÷àåò ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ20)àëêèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò
áûòü íàñûùåííûì èëè íåíàñûùåííûì è ñîäåðæàòü îò îäíîé äî òðåõ äâîéíûõ è/èëè
òðîéíûõ ñâ çåé, è êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ïî âûáîðó çàìåùåííûì ïî
îäèíàêîâûì èëè ðàçëè÷íûì àòîìàì óãëåðîäà îäíèì, äâóì  èëè áîëåå çàìåñòèòåë ìè,
âûáðàííûìè èç ð äà: àðèë, ãåòåðîàðèë, ãàëîãåí, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, àìèíî,
ìîíî(Ñ 1-Ñ4)àëêèëàìèíî èëè äè(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî;

ôåíèëüíûé èëè íàôòèëüíûé îñòàòêè, êîòîðûå â êàæäîì ñëó÷àå  âë þòñ 
íåçàìåùåííûìè èëè çàìåùåííûìè îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêèë,
(Ñ 3-Ñ7)öèêëîàëêèë, ãàëîãåí, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèë, ëèíåéíûé èëè
ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà,
ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, ãèäðîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêîêñè,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêñè èëè ýòîêñè, ïðè÷åì ñîñåäíèå àòîìû êèñëîðîäà ìîãóò áûòü òàêæå
ñîåäèíåíû ÷åðåç (Ñ1-Ñ2)àëêèëåíîâóþ ãðóïïó, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèëåíîâóþ ãðóïïó,
áåíçèëîêñè, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî, àðèë, êîòîðûé, â
ñâîþ î÷åðåäü, ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè
èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
(Ñ 1-Ñ8)àëêèë, (Ñ3-Ñ7)öèêëîàëêèë, êàðáîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
(Ñ 1-Ñ8)àëêîêñèêàðáîíèë, òðèôòîðìåòèë, ãèäðîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
(Ñ 1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêñè èëè ýòîêñè, áåíçèëîêñè, íèòðî, àìèíî,
ìîíî(Ñ 1-Ñ4)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ4)àëêèëàìèíî, öèàíî, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
öèàíî(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèìèäèíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 4-, 5- èëè 6-
ïèðèìèäèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=O), è 2-, 4-, 5-
èëè 6-ïèðèìèäèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò
îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

3-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèäàçèíèëüíûé îñòàòîê èëè 3-, 4-, 5- èëè 6-
ïèðèäàçèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=O), è 3-, 4-, 5-
èëè 6-ïèðèäàçèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò
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îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (C1-C6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 3-, 5- èëè 6-ïèðàçèíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 3-, 5- èëè 6-ïèðàçèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé
îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì
îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà:
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=O), è 2-, 3-, 5- èëè 6-ïèðàçèíèëüíûé îñòàòîê,
êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè
ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî,
àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-öèííîëèíèëüíûé èëè 3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-
öèííîëèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=O), è 3-, 4-, 5-
, 6-, 7- èëè 8-öèííîëèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü
îò îäíîãî äî ï òè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-õèíàçîëèíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-
õèíàçîëèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=O), è 2-
, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-õèíàçîëèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè
ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî ï òè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà:
âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 3-, 5-, 6-, 7- èëè 8-õèíîêñàëèíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 3-, 5-, 6-, 7- èëè 8-
õèíîêñàëèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=O), è 2-, 3-, 5-
, 6-, 7- èëè 8-õèíîêñàëèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè
ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî ï òè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà:
âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (C1-C6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-ôòàëàçèíèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-
ôòàëàçèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1-, 4-, 5-
, 6-, 7- èëè 8-ôòàëàçèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü
îò îäíîãî äî ï òè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
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(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-õèíîëèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-èëè 8-
õèíîëèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-, 3-, 4-
, 5-, 6-, 7- èëè 8-õèíîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü
îò îäíîãî äî øåñòè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî 2-ìåòèë, ãàëîãåí, íèòðî,
àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-èçîõèíîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè
8-èçîõèíîëèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1-, 3-, 4-
, 5-, 6-, 7- èëè 8-èçîõèíîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè
ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî øåñòè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç
ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 6-, 8- èëè 9-[9Í]-ïóðèíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 6-, 8- èëè 9-[9Í]-
ïóðèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-, 6-, 8-
èëè 9-[9Í]-ïóðèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò
îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 6-, 7- èëè 8-[7Í]-ïóðèíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 6-, 7- èëè 8-[7Í]-
ïóðèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-, 6-, 7-
èëè 8-[7Í]-ïóðèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò
îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (C1-C6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- èëè 9-àêðèäèíèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 2-, 3-, 4-, 5-,
6-, 7-, 8- èëè 9-àêðèäèíèë(Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ4)àëêèëüíûé îñòàòîê
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè
ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î),
è 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- èëè 9-àêðèäèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî âîñüìè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ
çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî,
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ìîíî(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè,
êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë,
(Ñ 6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- èëè 9-ôåíàíòðèäèíèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 2-, 3-, 4-,
5-, 6-, 7-, 8- èëè 9-ôåíàíòðèäèíèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé
îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè
ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè
îêñî (=Î), è 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8- èëè 9-ôåíàíòðèäèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî âîñüìè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ
çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî,
ìîíî(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 3-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèäèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì 2-, 3-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèäèëüíûé
îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî ÷åòûðåõ îäèíàêîâûõ èëè
ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî,
àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 3-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèäèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè
ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î),
è 2-, 3-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèäèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè
ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî ÷åòûðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç
ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 3-, 4- èëè 5-òèåíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 3-, 4- èëè 5-òèåíèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê,
ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè
áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-, 3-, 4-, èëè 5-òèåíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé,
âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 4- èëè 5-òèàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 4- èëè 5-òèàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê,
ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè
áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-, 4- èëè 5-òèàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî äâóõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé,
âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (C1-C6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;
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3-, 4- èëè 5-èçîòèàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 3-, 4- èëè 5-èçîòèàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé
îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì
îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà:
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 3-, 4-, èëè 5-èçîòèàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî äâóõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ
çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî,
ìîíî(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè,
êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë,
(Ñ 6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 4-, 5-, 6- èëè 7-áåíçòèàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 4-, 5-, 6- èëè 7-
áåíçòèàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-, 4-, 5-
, 6- èëè 7-áåíçòèàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò
îäíîãî äî ÷åòûðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 2-, 4- èëè 5-èìèäàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 2-, 4- èëè 5-èìèäàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé
îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì
îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà:
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1-, 2-, 4- èëè 5-èìèäàçîëèëüíûé îñòàòîê,
êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè
ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî,
àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 3-, 4- èëè 5-ïèðàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 3-, 4- èëè 5-ïèðàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé
îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì
îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà:
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1-, 3-, 4- èëè 5-ïèðàçîëèëüíûé îñòàòîê,
êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî òðåõ îäèíàêîâûõ èëè
ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (C1-C6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî,
àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè
(C 1-C6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî
òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 2-, 3-, 4- èëè 5-ïèððîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 2-, 3-, 4- èëè 5-
ïèððîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûéîñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1-, 2-, 3-
, 4-, èëè 5-ïèððîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò
îäíîãî äî ÷åòûðåõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 3- èëè 5-[1.2.4]òðèàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 3- èëè 5-[1.2.4]
òðèàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
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çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1-
, 3- èëè 5-[1.2.4]òðèàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè
ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî äâóõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà:
âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 4- èëè 5-[1.2.3]òðèàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 4- èëè 5-[1.2.3]-
òðèàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1-, 4- èëè
5-[1.2.3]òðèàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò
îäíîãî äî äâóõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1- èëè 5-[1Í]-òåòðàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1- èëè 5-[1Í]-òåòðàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé
îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì
îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà:
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 1- èëè 5-[1Í]-òåòðàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü çàìåñòèòåëü èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2- èëè 5-[2Í]-òåòðàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 2- èëè 5-[2Í]-òåòðàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé
îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì
îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà:
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2- èëè 5-[2Í]-òåòðàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü çàìåñòèòåëü èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 4- èëè 6-[1.3.5]-òðèàçèíèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 4- èëè 6-[1.3.5]-
òðèàçèíèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-
, 4- èëè 6-[1.3.5]òðèàçèíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè
ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî äâóõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà:
âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
äè(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

2-, 4- èëè 5-îêñàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 2-, 4- èëè 5-îêñàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê,
ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè
áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 2-, 4- èëè 5-îêñàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî äâóõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé,
âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
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äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî
ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè
(Ñ 6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

3-, 4- èëè 5-èçîêñàçîëèëüíûé îñòàòîê èëè 3-, 4- èëè 5-èçîêñàçîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé
îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì
îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà:
(Ñ 1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí èëè îêñî (=Î), è 3-, 4- èëè 5-èçîêñàçîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé
ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî äâóõ îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ
çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî,
ìîíî(Ñ 1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè,
êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë,
(Ñ 6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- èëè 7-èíäîëèëüíûé îñòàòîê èëè 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-èëè 7-
èíäîëèë(Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì (Ñ1-Ñ6)àëêèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà: (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí è îêñî (=Î), è 1-, 2-, 3-,
4-, 5-, 6- èëè 7-èíäîëèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü
îò îäíîãî äî øåñòè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà: âîäîðîä,
(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîãåí, íèòðî, àìèíî, ìîíî(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî, äè(Ñ1-Ñ6)àëêèëàìèíî,
ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, áåíçèëîêñè, êàðáîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèë,
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèêàðáîíèëàìèíî, èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèë, çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
àòîìîì ôòîðà, ïðåäïî÷òèòåëüíî òðèôòîðìåòèë, (Ñ6-Ñ10)àðèë èëè (Ñ6-Ñ10)àðèë(Ñ1-Ñ6)àëêèë;

à òàêæå èõ èçîìåðû, îñîáåííî òàóòîìåðû, äèàñòåðåîìåðû è ýíàíòèîìåðû, è èõ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, îñîáåííî èõ êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè.

Ñîãëàñíî äðóãîìó âàðèàíòó âîïëîùåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåíû
ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1), ãäå R, R1, R2, R3, X, Z, Ð, Q, n è m èìåþò
óïîì íóòûå âûøå çíà÷åíè , a R4 îçíà÷àåò ôåíèë, êîòîðûé  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè
ñîäåðæèò â êà÷åñòâå çàìåñòèòåëåé îò îäíîé äî ï òè îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ
(Ñ 1-Ñ6)àëêîêñèãðóïï, ïðè÷åì ñîñåäíèå àòîìû êèñëîðîäà ìîãóò áûòü òàêæå ñîåäèíåíû ÷åðåç
(Ñ1-Ñ2)àëêèëåíîâóþ ãðóïïó.

Ñîãëàñíî ñëåäóþùåìó âàðèàíòó âîïëîùåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåíû
ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1), ãäå R, R1, R2, R3, X, Z, Ð, Q, n è m èìåþò
óïîì íóòûå âûøå çíà÷åíè , à R4 îçíà÷àåò 3,5- äèìåòîêñèôåíèë.

Ñîãëàñíî äðóãîìó âàðèàíòó âîïëîùåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåíû
ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1), ãäå R4 èìååò óïîì íóòûå âûøå çíà÷åíè , a R,
R1, R2, R3 â êàæäîì ñëó÷àå îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà, Z îçíà÷àåò àòîì êèëîðîäà, à Õ
îçíà÷àåò àòîì àçîòà, Ð è Q â êàæäîì ñëó÷àå îçíà÷àþò äâà àòîìà âîäîðîäà (òàêæå -CH2-),
m ðàâíî íóëþ, à n ðàâíî öåëîìó ÷èñëó 2.

Ñîãëàñíî åùå îäíîìó âàðèàíòó âîïëîùåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåíû
ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1), ãäå çàìåñòèòåëè R, R1, R2, R3 â êàæäîì ñëó÷àå
îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà, Z îçíà÷àåò àòîì êèñëîðîäà, Õ îçíà÷àåò àòîì àçîòà, Ð è Q â
êàæäîì ñëó÷àå îçíà÷àþò äâà àòîìà âîäîðîäà (òàêæå -CH2-), m ðàâíî íóëþ, n ðàâíî
öåëîìó ÷èñëó 2, à R4 îçíà÷àåò 3,5-äèìåòîêñèôåíèë.

Ñîãëàñíî äðóãîìó îáúåêòó íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåí ñïîñîá ïîëó÷åíè 
ïðîèçâîäíûõ õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1), çàêëþ÷àþùèéñ  â òîì, ÷òî õèíîëèíêàðáîíîâóþ
êèñëîòó îáùåé ôîðìóëû (2)
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ãäå R, R1, R2, R3 èìåþò óïîì íóòûå âûøå çíà÷åíè , Z îçíà÷àåò àòîì êèñëîðîäà èëè
ñåðû, a Y îçíà÷àåò óäàë åìóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê ãàëîãåí, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêñè èëè ýòîêñè, -O-òîçèë, -O- ìåçèë èëè èìèäàçîëèë, ïðèâîä ò âî
âçàèìîäåéñòâèå ñ àìèíîì îáùåé ôîðìóëû (3)

ãäå R4, X, Ð, Q, m è n èìåþò óïîì íóòûå âûøå çíà÷åíè , ñ îáðàçîâàíèåì òðåáóåìîãî
ïðîèçâîäíîãî õèíîëèíà, ïðè íåîáõîäèìîñòè ñ èñïîëüçîâàíèåì ðàçáàâèòåëåé èëè
âñïîìîãàòåëüíûõ âåùåñòâ.

Ñõåìà ñèíòåçà:
Ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû 1 ïîëó÷àþò ñîãëàñíî ñëåäóþùåé ñõåìå ñèíòåçà 1:
Ñèíòåç 1

Èñõîäíûå ñîåäèíåíè  (2) è (3) ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ëèáî îò ôèðì-ïðîèçâîäèòåëåé, ëèáî
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïî èçâåñòíûì ìåòîäàì ñèíòåçà. Âûäåëåííûå ïðîèçâîäíûå (2) è (3)
 âë þòñ  öåííûìè ïðîìåæóòî÷íûìè ñîåäèíåíè ìè äë  ïîëó÷åíè  ïðîèçâîäíûõ õèíîëèíà
ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ôîðìóëû (1).

Íåîáõîäèìûå èñïîëüçóåìûå ðàñòâîðèòåëè è âñïîìîãàòåëüíûå âåùåñòâà, à òàêæå
ïàðàìåòðû ðåàêöèè, òàêèå êàê òåìïåðàòóðà è ïðîäîëæèòåëüíîñòü ðåàêöèè, èçâåñòíû
ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè òåõíèêè.

Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îáùåé ôîðìóëû (1)  âë þòñ 
ïðèãîäíûìè â êà÷åñòâå ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, îñîáåííî â êà÷åñòâå ïðîòèâîîïóõîëåâûõ
ñðåäñòâ äë  ëå÷åíè  ìëåêîïèòàþùèõ, îñîáåííî ÷åëîâåêà, à òàêæå äîìàøíèõ æèâîòíûõ,
òàêèõ êàê ëîøàäè, êîðîâû, ñîáàêè, êîøêè, êðîëèêè, îâöû, ïòèöû è ò.ï.

Ñòðàíèöà: 12

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 265 602 C2

Ñîãëàñíî äðóãîìó îáúåêòó íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåí ñïîñîá ïîäàâëåíè 
îïóõîëåé ó ìëåêîïèòàþùèõ, îñîáåííî ÷åëîâåêà, çàêëþ÷àþùèéñ  â òîì, ÷òî ïî êðàéíåé
ìåðå îäíî ïðîèçâîäíîå õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû (1) ââîä ò ìëåêîïèòàþùåìó â
ýôôåêòèâíîì äë  ëå÷åíè  îïóõîëè êîëè÷åñòâå. Ââîäèìà  òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíà 
äîçà ïðîèçâîäíûõ õèíîëèíà ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ çàâèñèò, ñðåäè ïðî÷åãî, îò òèïà è
ñòàäèè îïóõîëåâîãî çàáîëåâàíè , âîçðàñòà è ïîëà ïàöèåíòà, òèïà ââåäåíè 
ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà è ïðîäîëæèòåëüíîñòè ëå÷åíè . Ââåäåíèå ìîæíî îñóùåñòâë òü
ïåðîðàëüíûì, ðåêòàëüíûì, áóêêàëüíûì (íàïðèìåð, ïîäú çû÷íûì), ïàðåíòåðàëüíûì
(íàïðèìåð, ïîäêîæíûì, âíóòðèìûøå÷íûì, ïîäêîæíûì âëèâàíèåì èëè âíóòðèâåííûì),
ìåñòíûì èëè ÷ðåñêîæíûì ñïîñîáàìè.

Ñîãëàñíî äðóãîìó îáúåêòó íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåíî ëåêàðñòâåííîå
ñðåäñòâî äë  ëå÷åíè  îïóõîëåâûõ çàáîëåâàíèé, ñîäåðæàùåå â êà÷åñòâå àêòèâíîãî
êîìïîíåíòà ïî êðàéíåé ìåðå îäíî ïðîèçâîäíîå õèíîëèíà, îïèñàííîå âûøå, èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìóþ ñîëü, ïðè íåîáõîäèìîñòè â ñìåñè ñî ñòàíäàðòíûìè
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûìè âñïîìîãàòåëüíûìè âåùåñòâàìè, äîáàâêàìè èëè
íîñèòåë ìè. Ïðè ýòîì ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû òâåðäûå, ïîëóòâåðäûå, æèäêèå èëè
àýðîçîëüíûå ïðåïàðàòû. Ê ïîäõîä ùèì òâåðäûì ïðåïàðàòàì îòíîñ òñ , íàïðèìåð,
êàïñóëû, ïîðîøêè, ãðàíóëû, òàáëåòêè. Ê ïîäõîä ùèì ïîëóòâåðäûì ïðåïàðàòàì îòíîñ òñ ,
íàïðèìåð, ìàçè, êðåìû, ãåëè, ïàñòû, ñóñïåíçèè, ýìóëüñèè òèïà "ìàñëî â âîäå" è "âîäà â
ìàñëå". Ê ïîäõîä ùèì æèäêèì ïðåïàðàòàì îòíîñ òñ , íàïðèìåð, ñòåðèëüíûå âîäíûå
ïðåïàðàòû äë  ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè , êîòîðûå  âë þòñ  èçîòîíè÷åñêèìè â îòíîøåíèè
êðîâè ïàöèåíòà.

Ñâåäåíè , ïîäòâåðæäàþùèå âîçìîæíîñòü îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè 
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå áîëåå ïîäðîáíî îïèñàíî â ñëåäóþùèõ ïðèìåðàõ, íå

îãðàíè÷èâàþùèõ îáúåì ïðèò çàíèé èçîáðåòåíè .
Ïðèìåð 1
D-24203 1-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-4-(4-õèíîëèëêàðáîíèë)ïèïåðàçèí
2 ã (11,5 ììîëü) õèíîëèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû ñóñïåíäèðóþò â 80 ìë ÄÌÔ. Ê ýòîé

ñìåñè ïðè ïåðåìåøèâàíèè äîáàâë þò 1,74 ã (17,2 ììîëü) N-ìåòèëìîðôîëèíà, à çàòåì
ðàñòâîð 8,95 ã (17,2 ììîëü) Ðó-ÂÎÐ (ãåêñàôòîðôîñôàò 1-
áåíçîòðèàçîëèëòðèïèððîëèäèíîôîñôîíè ) è 2,56 ã (11,5 ììîëü) 1-(3,5-
äèìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèíà â 25 ìë ÄÌÔ. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 12 ÷ ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå, ÄÌÔ óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò íà êîëîíêå ñ
êèçåëüãåëåì (êèçåëüãåëü 60, ôèðìû Merck, AG, Äàðìøòàäò) ñ èñïîëüçîâàíèåì â êà÷åñòâå
ýëþåíòà ñìåñè äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë/25%-íûé àììèàê (90:10:1 îá./îá./îá.).

Âûõîä ñîñòàâë åò 3,4 ã (78,3% îò òåîðèè), ò.ïë. 146-148°Ñ.

ÈÊ: ν=3070, 2997, 2953, 2895, 2827, 1629, 1587, 1195, 1148, 991, 826 ñì-1.
MC: m/e=378 (M+)
1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ) δ= 8,95 (d, 1H), 8,12 (d, 1Í), 7,85 (m, 2H), 7,67 (t, 1H), 7,52 (d,

1Í), 6,1 (s, 2H), 6,01 (s, 1 Í), 3,95 (br.s, 2H), 3,69 (s, 6H), 3,35 (m, 2H), 3,25-2,9 (m, 4Í) ppm.
Ïðèìåð 2.
D-43589 [4-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]õèíîëèí-4-èëìåòàíîí ãèäðîõëîðèä.
ÈÊ: ν=3375, 2428, 1714, 1626, 1597, 1201, 1159, 843 ñì-1.
Òïë: 131-133°Ñ
MC: m/e=378 (M+)
1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ) δ=9,32 (d, 1H), 8,47 (d, 1H), 8,18-7,9 (m, 4H), 6,4 (br.s, 1H),

4,05 (m, 2H), 3,72 (s, 6H), 3,54 (m, 2H), 3,42 (m, 2H), 3,26 (m, 1H), 3,07 (m, 1H) ppm.
Ïðèìåð 3.
D-68780 [7-Õëîð-2-(4-õëîðôåíèë)-6-ìåòèëõèíîëèí-4-èë]-[4-(3,5-

äèìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ìåòàíîí.
ÈÊ: ν=2933, 2834, 1626, 1610, 1582, 1251, 1150, 838 ñì-1.
Òïë.: 226-228°Ñ
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MC: m/e=537 (M+)
1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ) δ=8,34 (d, 2H), 8,21 (d, 2H), 7,80 (s, 1H), 7,62 (d, 2H), 6,08 (s,

2H), 6,02 (s, 1H), 3,92 (s, 2H), 3,70 (s, 6H), 3,33-2,9 (m, 6H), 2,53 (s, 3H) ppm.
Ïðèìåð 4.
D-68675 [4-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1 -èë]-(3-ãèäðîêñè-2-ìåòèëõèíîëèí-4-

èë)ìåòàíîí.
ÈÊ: ν=3021, 2974, 2906, 2811, 1640, 1586, 1177, 813 ñì-1.
Òïë.: 240°Ñ
MC: m/e=408 (M+)
1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ) δ=9,95 (s, ÎÍ), 7,90 (d, 1Í), 7,68-7,45 (m, 3H), 6,09 (s, 2H), 5,98

(s, 1H),4,05(m, 1H),3,75(m, 1H),3,7(s, 6H), 3,3-3,12 (m, 5H), 2,86 (m, 1H), 2,61 (s, 3H) ppm.
Ïðèìåð 5.
D-68823 [2-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-7-ìåòèëõèíîëèí-4-èë]-[4-(3,5-

äèìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ìåòàíîí.
ÈÊ: ν=2933, 2835, 1635, 1589, 1509, 1426, 1148, 994, 814 ñì-1.
Òïë.: 92-94°Ñ
MC: m/e=528 (M+)
1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ) δ=8,05 (s, 1H), 7,92-7,85 (m, 3H), 7,71 (d, 2H), 7,54 (d, 1H), 7,12

(d, 1H), 6,07 (s, 2H), 5,98 (s, 1H), 4,02 (m, 1H), 3,92 (s, 3H), 3,87 (s, 3H), 3,78
(m, 1H), 3,71 (s, 6H), 3,45-2,9 (m, 6H), 2,54 (s, 3H) ppm.

Ïðèìåð 6.
D-859944-(6-ìåòèëïèðèäèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-èë]õèíîëèí-4-èëìåòàíîí.
MC: m/e=333 (M+)
1H-ßÌÐ (ÄÌÑÎ) δ=9,0 (s, 1H), 8,12 (d, 1H), 7,85 (dd, 2H), 7,68 (t, 1H), 7,54 (d,

1H), 7,45 (t, 1H), 6,62 (d, 1H), 6,55 (d, 1H), 4,0-3,8 (m, 2H), 3,73 (m, 2H), 3,45
(m, 2H), 3,22 (m, 2H), 2,30 (s, 3H) ppm.

Ïðèìåð 7.
D-87197 [4-(3-Ìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1 -èë]-(2-ôåíèëõèíîëèí-4-èë)ìåòàíîí.
ÌÑ: m/å=424 (M+)
Ïðèìåð 8.
D-87130   [4-(6-Ìåòèëïèðèäèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-èë]-(2-ôåíèëõèíîëèí-4-èë)ìåòàíîí.
ÌÑ: m/å=409 (M+)
Ïðèìåð 9.
D-87219 [4-(3-Ìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1 -èë]õèíîëèí-8-èëìåòàíîí.
ÌÑ: m/å=348 (M+)
Ïðèìåð 10.
D-87280 (2-Ôåíèëõèíîëèí-4-èë)-(4-ìåòà-òîëèëïèïåðàçèí-1-èë)ìåòàíîí.
ÌÑ: m/å=408 (M+)
Ïðèìåð 11.
D-87129 [4-(6-Õëîðïèðèäèí-2-èë)ïèïåðàçèí-1-èë]-(2-ôåíèëõèíîëèí-4-èë)ìåòàíîí.
ÌÑ: m/å=429 (M+)
1. Àíòèïðîëèôåðàòèâíîå äåéñòâèå íà ðàçëè÷íûå îïóõîëåâûå êëåòî÷íûå ëèíèè
Äë  ñîåäèíåíèé D-43411, D-24203 è D-68675 îïðåäåë þò àíòèïðîëèôåðàòèâíóþ

àêòèâíîñòü ñ èñïîëüçîâàíèåì óñòîé÷èâûõ îïóõîëåâûõ êëåòî÷íûõ ëèíèé (D.A.Scuderio et
al. Cancer Res. 1988, 48, 4827-4833) è ìåòîäà àíàëèçà ïðîëèôåðàöèè. Â ýòîì àíàëèçå
îïðåäåë þò àêòèâíîñòü êëåòî÷íîé äåãèäðîãåíàçû êàê ìåðó æèçíåñïîñîáíîñòè êëåòîê è
êîñâåííî ÷èñëî êëåòîê. Ê èñïîëüçîâàííûì êëåòî÷íûì ëèíè ì îòíîñ òñ  êëåòî÷íûå ëèíèè
êàðöèíîìû øåéêè ìàòêè ÷åëîâåêà KB/HeLa (ATCC CCL17), ëèìôîöèòàðíîé ëåéêåìèè ìûøè
L1210 (ATCC CCL-219) (òîëüêî äë  ñîåäèíåíè  D-43411), àäåíîêàðöèíîìû  è÷íèêîâ SKOV-
3 (ATCC HTB77), ãëèîáëàñòîìû ÷åëîâåêà SF-268 (NCI 503138) (òîëüêî äë  ñîåäèíåíèé D-
24203 è D-68675) è ëåãî÷íîé êàðöèíîìû NCI-H460 (NCI 503473) (òîëüêî äë  ñîåäèíåíèé D-
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24203 è D-68675). Ïðè ýòîì èñïîëüçóþò õîðîøî îõàðàêòåðèçîâàííûå óñòîé÷èâûå
êëåòî÷íûå ëèíèè, ïîëó÷åííûå â ATCC, è êóëüòèâèðóþò èõ.

Â Òàáëèöàõ 1 è 2 ïðèâåäåíû ðåçóëüòàòû, êîòîðûå ñâèäåòåëüñòâóþò î ÷ðåçâû÷àéíî
âûñîêîé àíòèïðîëèôåðàòèâíîé àêòèâíîñòè ñîåäèíåíèé D-43411, D-24203, D-68675, à òàêæå
íåêîòîðûõ äðóãèõ ñîåäèíåíèé â îòíîøåíèè âûáðàííûõ êëåòî÷íûõ ëèíèé (äë  ñîåäèíåíè 
D-43411 ýòî SKOV-3, L-1210 è HeLa/KB). Â ñâ çè ñ îñîáûì ìåäëåííûì ðîñòîì ëèíèè MCF7
íàáëþäàåòñ  ëèøü íåçíà÷èòåëüíîå äåéñòâèå ñîåäèíåíè  D-43411 â ïåðèîä ýêñïåðèìåíòà
(â òå÷åíèå 48 ÷): ïîäàâëåíèå ñîñòàâë åò 18% ïðè êîíöåíòðàöèè 3,16 ìêã/ìë, âåëè÷èíà
öèòîòîêñè÷íîñòè ñîñòàâë åò >3,16).

Òàáëèöà 1
Öèòîòîêñè÷íîñòü â îòíîøåíèè îïóõîëåâûõ êëåòî÷íûõ ëèíèé in vitro (âåëè÷èíû îïðåäåë þò ïî äàííûì äë  5 êîíöåíòðàöèé ñîåäèíåíè )

Àíàëèç ñ èñïîëüçîâàíèåì ÕÒÒ, IC50 [ìêã/ìë]

Íîìåð ñîåäèíåíè  Ñòðóêòóðà Ìã SKOV-3 L1210 KB/HeLa MCF7

D-43411 429 <0,0003 <0,0003 <0,0003 >3,16

Òàáëèöà 2

Àíàëèç ñ èñïîëüçîâàíèåì ÕÒÒ,
ÅÑ 50 [ìêã/ìë]

Íîìåð ñîåäèíåíè  SKOV-3 SF-268 KB/HeLa NCl-H460

D-24203 0,010 0,016 0,029 0,022

D-43589 0,029 0,020 0,052 0,032

D-68675 0,141 0,264 0,135 0,327

D-68780 >3,16 >3,16 >3,16 >3,16

D-68823 >3,16 >3,16 >3,16 >3,16

2. Ìåòîäèêè
Îïðåäåëåíèå àêòèâíîñòè êëåòî÷íîé äåãèäðîãåíàçû ñ èñïîëüçîâàíèåì ÕÒÒ
Ëèíèè ðàñòóùèõ àäãåçèâíûõ êëåòî÷íûõ ëèíèé HeLa/KB, SKOV-3 è MCF7, à òàêæå

ñóñïåíçèþ ðàñòóùåé êëåòî÷íîé ëèíèè ëåéêåìèè L1210 êóëüòèâèðóþò â ñòàíäàðòíûõ
óñëîâè õ â èíêóáàòîðå ïðè 37°Ñ, 5% ÑÎ2 è 95% âëàæíîñòè. Â ïåðâûé äåíü èñïûòàíèé
êëåòêè ñíèìàþò îáðàáîòêîé òðèïñèíîì/ÝÄÒÓ è îñàæäàþò öåíòðèôóãèðîâàíèåì. Çàòåì
êëåòî÷íûé îñàäîê, ñîäåðæàùèé ñîîòâåòñòâóþùåå ÷èñëî êëåòîê, ðåñóñïåíäèðóþò â
êóëüòóðàëüíîé ñðåäå RPMI è âíîñ ò â 96-ëóíî÷íûé ìèêðîïëàíøåò. Ïëàíøåòû êóëüòèâèðóþò
â èíêóáàòîðå â òå÷åíèå íî÷è. Ãîòîâ ò èñõîäíûå ðàñòâîðû èññëåäóåìûõ ñîåäèíåíèé â
ÄÌÑÎ è íà 2-é äåíü ðàçáàâë þò äî ñîîòâåòñòâóþùåé êîíöåíòðàöèè êóëüòóðàëüíîé ñðåäîé.
Çàòåì ñîåäèíåíè  â êóëüòóðàëüíîé ñðåäå äîáàâë þò ê êëåòêàì è èíêóáèðóþò â èíêóáàòîðå
â òå÷åíèå 45 ÷. Â êà÷åñòâå êîíòðîë  èñïîëüçóþò êëåòêè, íå îáðàáîòàííûå èññëåäóåìûì
ñîåäèíåíèåì.

Äë  àíàëèçà ñ èñïîëüçîâàíèåì ÕÒÒ ãîòîâ ò ðàñòâîð ÕÒÒ (íàòðèåâà  ñîëü 3'-[1-
(ôåíèëàìèíîêàðáîíèë)-3,4-òåòðàçîëèé]-áèñ(4-ìåòîêñè-6-íèòðî)áåíçîëñóëüôîíîâîé
êèñëîòû) ñ êîíöåíòðàöèåé 1 ìã/ìë â ñðåäå RPMI-1640 áåç ôåíîëêðàñíîãî. Êðîìå òîãî,
ãîòîâ ò ðàñòâîð PMS (ìåòèëñóëüôàò N-ìåòèëäèáåíçîïèðàçèíà) ñ êîíöåíòðàöèåé 0,383
ìã/ìë â ñîëåâîì ôîñôàòíîì áóôåðíîì ðàñòâîðå (PBS). Íà 4-é äåíü â ïëàíøåòû ñ
êëåòêàìè, îáðàáîòàííûìè èññëåäóåìûìè ñîåäèíåíè ìè â òå÷åíèå 45 ÷, ñ ïîìîùüþ ïèïåòêè
âíîñ ò ñìåñü XTT/PMS ïî 75 ìêë â ëóíêó. Äë  ýòîãî ïåðåä èñïîëüçîâàíèåì ðàñòâîð ÕÒÒ
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êðàòêîâðåìåííî ïåðåìåøèâàþò ñ ðàñòâîðîì PMS â ñîîòíîøåíèè 50:1 (îá./îá.). Çàòåì
ïëàíøåòû ñ êëåòêàìè ñíîâà èíêóáèðóþò â èíêóáàòîðå â òå÷åíèå åùå 3 ÷ è îïðåäåë þò
îïòè÷åñêóþ ïëîòíîñòü íà ôîòîìåòðå (OD490 íì).

Çàòåì ñ èñïîëüçîâàíèåì îïðåäåëåííûõ âåëè÷èí 0D490 íì ðàññ÷èòûâàþò ïðîöåíò
èíãèáèðîâàíè  ïî ñðàâíåíèþ ñ êîíòðîëüíûìè êëåòêàìè. Àíòèïðîëèôåðàòèâíîå äåéñòâèå
îöåíèâàþòñ ïîìîùüþ ðåãðåññèîííîãîàíàëèçà.

Ïðèìåð 12
Òàáëåòêè, ñîäåðæàùèå 50 ìã àêòèâíîãî âåùåñòâà
Ñîñòàâ:

(1) Àêòèâíîå âåùåñòâî 50,0 ìã

(2) Ìîëî÷íûé ñàõàð 98,0 ìã

(3) Êóêóðóçíûé êðàõìàë 50,0 ìã

(4) Ïîëèâèíèëïèððîëèäîí 15,0 ìã

(5) Ñòåàðàò ìàãíè  2,0 ìã

Èòîãî: 215,0 ìã

Ñïîñîá ïîëó÷åíè 
Êîìïîíåíòû (1), (2) è (3) ñìåøèâàþò è ãðàíóëèðóþò â ñìåñè ñ âîäíûì ðàñòâîðîì

êîìïîíåíòà (4). Ê âûñóøåííûì ãðàíóëàì äîáàâë þò ïðè ïåðåìåøèâàíèè êîìïîíåíò (5). Èç
ïîëó÷åííîé ñìåñè ïðåññóþò òàáëåòêè.

Ïðèìåð 13
Êàïñóëû, ñîäåðæàùèå 50 ìã àêòèâíîãî ñîåäèíåíè 
Ñîñòàâ:

(1) Àêòèâíîå âåùåñòâî 50,0 ìã

(2) Âûñóøåííûé êóêóðóçíûé

êðàõìàë 58,0 ìã

(3) Ïîðîøêîîáðàçíûé ìîëî÷íûé

ñàõàð 50,0 ìã

(4) Ñòåàðàò ìàãíè  2,0 ìã

Èòîãî: 160,0 ìã

Ñïîñîá ïîëó÷åíè 
Êîìïîíåíò (1) ðàñòèðàþò ñ êîìïîíåíòîì (3). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü äîáàâë þò ê ñìåñè

êîìïîíåíòîâ (2) è (4) ïðè èíòåíñèâíîì ïåðåìåøèâàíèè. Ýòîé ïîðîøêîîáðàçíîé ñìåñüþ
çàïîëí þò òâåðäûå æåëàòèíîâûå øòàìïîâàííûå êàïñóëû ðàçìåðîì 3 ñ èñïîëüçîâàíèåì
àïïàðàòà äë  çàïîëíåíè  êàïñóë.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà îáùåé ôîðìóëû 1

ãäå R, R1, R2, R3 ïî âûáîðó ìîãóò áûòü ïðèñîåäèíåíû ê àòîìàì óãëåðîäà õèíîëèíîâîãî
îñòàòêà îò C2 äî Ñ8,  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà
îçíà÷àþò âîäîðîä, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêèë, ãàëîãåí,
àðèë(Ñ 1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî ôåíèëýòèëîêñè, àðèë, ïðè÷åì àðèëüíûé îñòàòîê
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 âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà ãàëîãåí, ãèäðîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé
(Ñ 1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêñè èëè ýòîêñè, ïðè÷åì, êðîìå òîãî, R
è R1 èëè R2 è R3 ìîãóò îáðàçîâûâàòü øåñòè÷ëåííîå àðîìàòè÷åñêîå êîëüöî,
êîíäåíñèðîâàííîå ñ îñòàòêîì õèíîëèíà ñ îáðàçîâàíèåì àêðèäèíîâîãî êîëüöà, êîòîðîå, â
ñâîþ î÷åðåäü, ìîæåò áûòü çàìåùåíî îñòàòêàìè R, R1, R2 è R3, èìåþùèìè îïðåäåëåííîå
âûøå çíà÷åíèå, â ëþáîì ïîëîæåíèè öèêëè÷åñêîãî àòîìà óãëåðîäà;

Z îçíà÷àåò êèñëîðîä, ïðè÷åì çàìåñòèòåëü õèíîëèíîâîãî îñòàòêà ôîðìóëû

ìîæåò áûòü ñîåäèíåí ñ C2-C8 àòîìàìè óãëåðîäà õèíîëèíîâîãî îñòàòêà;
Ð, Q îçíà÷àþò â êàæäîì ñëó÷àå -ÑÍ2-;
Õ îçíà÷àåò àçîò;
n=2, m=0;
R4 îçíà÷àåò ôåíèë èëè ïèðèäèë, ïî âûáîðó çàìåùåííûé îäíèì èëè áîëåå

çàìåñòèòåë ìè, òàêèìè, êàê ãàëîãåí, (Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãèäðîêñè èëè (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè,
è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, îñîáåííî êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè.
2. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî ï.1, îòëè÷àþùèåñ  òåì, ÷òî R, R1, R2, R3, X, Z, Ð, Q, n è

m èìåþò îïðåäåëåííûå â ï.1 çíà÷åíè  è R4 îçíà÷àåò ôåíèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé
 âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îäíèì èëè áîëåå îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè
çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ð äà ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8) àëêèë,
ãèäðîêñè, ëèíåéíûé èëè ðàçâåòâëåííûé (Ñ1-Ñ8)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòîêñè èëè
ýòîêñè, 2-, 3-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèäèëüíûé îñòàòîê, ïðè÷åì 2-, 3-, 4-, 5- èëè 6-
ïèðèäèëüíûé îñòàòîê ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæàòü îò îäíîãî äî ÷åòûðåõ
îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé, âûáðàííûõ èç ð äà âîäîðîä, (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîãåí, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè.

3. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî ï.1 èëè 2, îòëè÷àþùèåñ  òåì, ÷òî R, R1, R2, R3, X, Z, Ð,
Q, n è m èìåþò îïðåäåëåííûå â ï.1 çíà÷åíè , à R4 îçíà÷àåò ôåíèë, êîòîðûé  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ñîäåðæèò â êà÷åñòâå çàìåñòèòåëåé îò îäíîé äî ï òè îäèíàêîâûõ èëè
ðàçëè÷íûõ (Ñ1-Ñ6) àëêîêñèãðóïï.

4. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî îäíîìó èç ïï.1-3, îòëè÷àþùèåñ  òåì, ÷òî R, R1, R2, R3, X,
Z, Ð, Q, n è m èìåþò îïðåäåëåííûå â ï.1 çíà÷åíè , a R4 îçíà÷àåò 3,5-äèìåòîêñèôåíèë.

5. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî îäíîìó èç ïï.1-4, îòëè÷àþùèåñ  òåì, ÷òî R4 èìååò
îïðåäåëåííûå â ï.1 çíà÷åíè , à R, R1, R2, R3 â êàæäîì ñëó÷àå îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà, Z
îçíà÷àåò àòîì êèñëîðîäà, Õ îçíà÷àåò àòîì àçîòà, Ð è Q â êàæäîì ñëó÷àå îçíà÷àþò äâà
àòîìà âîäîðîäà (òàêæå -ÑÍ2-), m ðàâíî 0, à n ðàâíî 2.

6. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî îäíîìó èç ïï.1-5, îòëè÷àþùèåñ  òåì, ÷òî R, R1, R2, R3 â
êàæäîì ñëó÷àå îçíà÷àþò àòîì âîäîðîäà, Z îçíà÷àåò àòîì êèñëîðîäà, Õ îçíà÷àåò àòîì
àçîòà, Ð è Q â êàæäîì ñëó÷àå îçíà÷àþò äâà àòîìà âîäîðîäà (òàêæå -CH2-), m ðàâíî 0, n
ðàâíî 2, à R4 îçíà÷àåò 3,5-äèìåòîêñèôåíèë.

7. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî îäíîìó èç ïï.1-6, îòëè÷àþùèåñ  òåì, ÷òî îíè
ïðåäíàçíà÷åíû äë  èñïîëüçîâàíè  â êà÷åñòâå ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà.

8. Ïðîèçâîäíûå õèíîëèíà ïî îäíîìó èç ïï.1-6, îòëè÷àþùèåñ  òåì, ÷òî îíè
ïðåäíàçíà÷åíû äë  èñïîëüçîâàíè  â êà÷åñòâå ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè 
îïóõîëåâîãî çàáîëåâàíè  ìëåêîïèòàþùåãî.

9. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ïðîèçâîäíîãî õèíîëèíà ïî îäíîìó èç ïï.1-6, îòëè÷àþùèéñ  òåì,
÷òî õèíîëèíêàðáîíîâóþ êèñëîòó îáùåé ôîðìóëû (2)
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ãäå R, R1, R2, R3 èìåþò îïðåäåëåííûå â ï.1 çíà÷åíè , Z îçíà÷àåò àòîì êèñëîðîäà, a Y
îçíà÷àåò óäàë åìóþ ãðóïïó, òàêóþ, êàê ãàëîãåí, ãèäðîêñè, (Ñ1-Ñ6)àëêîêñè, ïðåäïî÷òèòåëüíî
ìåòîêñè èëè ýòîêñè, -O-òîçèë, -O-ìåçèë èëè èìèäàçîëèë,

ïðèâîä ò âî âçàèìîäåéñòâèå ñ àìèíîì îáùåé ôîðìóëû (3)

ãäå R4, X, Ð, Q, m è n èìåþò îïðåäåëåííûå â ï.1 çíà÷åíè ,
ñ îáðàçîâàíèåì òðåáóåìîãî ïðîèçâîäíîãî õèíîëèíà ïðè íåîáõîäèìîñòè ñ

èñïîëüçîâàíèåì ðàçáàâèòåëåé èëè âñïîìîãàòåëüíûõ âåùåñòâ.
10. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  ïðîëèôåðàöèè îïóõîëåâûõ êëåòîê, îòëè÷àþùèéñ  òåì, ÷òî íà

óêàçàííûå êëåòêè âîçäåéñòâóþò ñîåäèíåíèåì ïî îäíîìó èç ïï.1-6 â äîçå, ýôôåêòèâíîé äë 
óêàçàííîãî èíãèáèðîâàíè .

11. Ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî, îáëàäàþùåå àíòèïðîëèôåðàòèâíûì äåéñòâèåì,
îòëè÷àþùååñ  òåì, ÷òî îíî ñîäåðæèò ïî êðàéíåé ìåðå îäíî ïðîèçâîäíîå õèíîëèíà ïî ïï.1-
6 â êà÷åñòâå àêòèâíîãî êîìïîíåíòà ïðè íåîáõîäèìîñòè â ñìåñè ñî ñòàíäàðòíûìè
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûìè âñïîìîãàòåëüíûìè âåùåñòâàìè, äîáàâêàìè èëè
íîñèòåë ìè.

Ñòðàíèöà: 18
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