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ê

ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, îáëàäàþùåé
ÏÏÀÐ-ëèãàíä ñâ çûâàþùåé àêòèâíîñòüþ,
ñîäåðæàùåé óêàçàííîå ñîåäèíåíèå è
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íîñèòåëü, à òàêæå ê
ñïîñîáó ëå÷åíè  ïàöèåíòà, ñòðàäàþùåãî
ôèçèîëîãè÷åñêèì íàðóøåíèåì, ñïîñîáíûì
ìîäóëèðîâàòüñ  ñîåäèíåíèåì, îáëàäàþùèì ÏÏÀÐ-
ëèãàíä ñâ çûâàþùåé àêòèâíîñòüþ, âêëþ÷àþùåìó
ââåäåíèå ïàöèåíòó ôàðìàöåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà óêàçàííîãî ñîåäèíåíè 
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè. 3 í. è
7 ç.ï. ô-ëû, 2 òàáë.

Ñòðàíèöà: 2

R
U

2
2
7
8
8
6
0

C
2

2
C

0
6

8
8

7
2

2
U

R



RUSSIAN FEDERATION

FEDERAL SERVICE
FOR INTELLECTUAL PROPERTY,

PATENTS AND TRADEMARKS

(19) RU (11) 2 278 860(13) C2
(51) Int. Cl.

C07D 263/32   (2006.01)
C07D 277/24   (2006.01)
C07D 261/08   (2006.01)
C07D 271/06   (2006.01)

A61K  31/33   (2006.01)
A61K  31/559  (2006.01)
A61P  43/00   (2006.01)

(12) ABSTRACT OF INVENTION

(21), (22) Application: 2001132081/04, 28.04.2000

(24) Effective date for property rights: 28.04.2000

(30) Priority: 
28.04.1999 US 60/131,454

(43) Application published: 27.08.2003

(45) Date of publication: 27.06.2006 Bull. 18

(85) Commencement of national phase: 28.11.2001

(86) PCT application:
US 00/11490 (28.04.2000)

(87) PCT publication:
WO 00/64876 (02.11.2000)

Mail address:
129010, Moskva, ul. B.Spasskaja, 25, str.3,
OOO "Juridicheskaja firma Gorodisskij i
Partnery", pat.pov. E.E.Nazinoj

(72) Inventor(s):     
DZhEJJOSI Zaid (US),
MAKGIKhAN Dzherard M. (US),
KELLI Majkl F. (US),
LABODIN'ER Richard F. (US),
ZhANG Litao (US),
KOLFILD Tomas Dzh. (US),
MINNIKh Anne (US),
BOBKO Mark (US),
MORRIS Robert (US),
GRONEBERG Robert D. (US),
MAKGARRI Dehniel G. (US)

(73) Proprietor(s):  
SANOFI-AVENTIS DOJChLAND GMBKh (DE)

(54) DERIVATIVES OF TRIARYL-CONTAINING ACIDS AS OF PPAR RECEPTOR LIGANDS

(57) Abstract: 
FIELD: organic chemistry, medicine, pharmacy.
SUBSTANCE: invention relates to new compounds

of the following formulae:

Ñòðàíèöà: 3

EN

R
U

2
2
7
8
8
6
0

C
2

2
C

0
6

8
8

7
2

2
U

R

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/en?ty=29&docid=2278860


and

, and to a

pharmaceutical composition possessing the PPAR-
ligand binding activity and comprising the
indicated compound, and a pharmaceutically
acceptable vehicle. Also, invention relates to a
method for treatment of patient suffering with
physiological disorder that can be modulated with
the compound possessing the PPAR-ligand binding
activity. Method involves administration to the
patient the pharmaceutically effective dose of
indicated compound or its pharmaceutically
acceptable salt.

EFFECT: valuable medicinal properties of
compounds and pharmaceutical composition.

10 cl, 1 tbl, 104 ex
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Èçâåñòíûé óðîâåíü òåõíèêè
Äàííîå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê èñïîëüçîâàíèþ ïðîèçâîäíûõ òðèàðèëîâîé êèñëîòû è

ôàðìàöåâòè÷åñêèõ êîìïîçèöèé íà èõ îñíîâå â êà÷åñòâå ëèãàíäîâ ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ
(PPAR). Ëèãàíäû ðåöåïòîðà ÏÏÀÐ ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå
àãîíèñòîâ èëè àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðà ÏÏÀÐ.

Îáëàñòü òåõíèêè
Àêòèâèðîâàííûå ïðîëèôåðàòîðîì ïåðîêñèñîì ðåöåïòîðû (ÏÏÀÐ) ìîãóò áûòü

ïîäðàçäåëåíû íà òðè ïîäòèïà, à èìåííî: ÏÏÀÐα, ÏÏÀÐδ è ÏÏÀÐγ. Îíè êîäèðóþòñ 
ðàçëè÷íûìè ãåíàìè (Motojima, Cell Structure and Function, 18: 267-277, 1993). Êðîìå
òîãî, ñóùåñòâóþò òàêæå 2 èçîôîðìû ÏÏÀÐγ, ÏÏÀÐγ1 è γ2. Ýòè äâà áåëêà ðàçëè÷àþòñ 
NH 2-êîíöåâîé îáëàñòüþ 30-àìèíîêèñëîò è  âë þòñ  ðåçóëüòàòîì èñïîëüçîâàíè 
àëüòåðíàòèâíîãî ïðîìîòîðà è ñïëàéñèíãà ðàçëè÷íûõ ìÐÍÊ (Vidal-Puig, Jimenez, Linan,
Lowell, Hamann, Hu, Spiegelman, Flier, Moller, J. Clin. Invest., 97: 2553-2561, 1996).

Áèîëîãè÷åñêèå ïðîöåññû, ìîäóëèðóåìûå ÏÏÀÐ, ïðåäñòàâë þò ñîáîé ñîáîé ïðîöåññû,
ìîäóëèðóåìûå ðåöåïòîðàìè èëè êîìáèíàöè ìè ðåöåïòîðîâ, êîòîðûå ÷óâñòâèòåëüíû ê
îïèñûâàåìûì çäåñü ëèãàíäàì ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ. Ýòè ïðîöåññû âêëþ÷àþò, íàïðèìåð,
òðàíñïîðò ëèïèäà â ïëàçìå è êàòàáîëèçì æèðíûõ êèñëîò, ðåãóë öèþ ÷óâñòâèòåëüíîñòè ê
èíñóëèíó è óðîâíåé ãëþêîçû â êðîâè, êîòîðûå ñâ çàíû ñ ãèïîãëèêå-
ìèåé/ãèïåðèíñóëèíåìèåé ( âë þùèõñ  ñëåäñòâèåì, íàïðèìåð, àíîìàëüíîãî
ôóíêöèîíèðîâàíè  ïàíêðåàòè÷åñêèõ áåòà-êëåòîê, èíñóëèí ñåêðåòèðóþùèõ îïóõîëåé è/èëè
àóòîèììóííîé ãèïîãëèêåìèè, îáóñëîâëåííûõ àóòîàíòèòåëàìè ê èíñóëèíó, ðåöåïòîðó
èíñóëèíà, èëè àóòîàíòèòåëàìè, êîòîðûå  âë þòñ  ñòèìóëèðóþùèìè äë  ïàíêðåàòè÷åñêèõ
áåòà-êëåòîê), äèôôåðåíöèðîâêó ìàêðîôàãîâ, êîòîðà  âåäåò ê îáðàçîâàíèþ
àòåðîñêëåðîòè÷åñêèõ áë øåê, âîñïàëèòåëüíóþ ðåàêöèþ, êàðöèíîãåíåç, ãèïåðïëàçèþ èëè
äèôôåðåíöèðîâêó àäèïîöèòîâ.

Îæèðåíèå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñîáîé ÷ðåçìåðíîå íàêîïëåíèå æèðîâîé òêàíè. Ïîñëåäí  
ðàáîòà â ýòîé îáëàñòè óêàçûâàåò íà òî, ÷òî ÏÏÀÐγ èãðàåò öåíòðàëüíóþ ðîëü â ýêñïðåññèè
è äèôôåðåíöèðîâêå ãåíà àäèïîöèòîâ. Èçáûòî÷íà  æèðîâà  òêàíü àññîöèèðóåòñ  ñ
ðàçâèòèåì ñåðüåçíûõ ìåäèöèíñêèõ ñîñòî íèé, íàïðèìåð, èíñóëèí-íåçàâèñèìûé ñàõàðíûé
äèàáåò (ÈÍÑÄ), ãèïåðòåíçè , èøåìè÷åñêà  áîëåçíü ñåðäöà, ãèïåðëèïåìè  è íåêîòîðûå
çëîêà÷åñòâåííûå îïóõîëè. Àäèïîöèò ìîæåò òàêæå âîçäåéñòâîâàòü íà ãîìåîñòàç ãëþêîçû
ïîñðåäñòâîì ïðîäóöèðîâàíè  ôàêòîðà α íåêðîçà îïóõîëåé (TNFα) è äðóãèõ ìîëåêóë.

Èíñóëèí-íåçàâèñèìûé ñàõàðíûé äèàáåò (ÈÍÑÄ, NIDDM) èëè äèàáåò Òèïà II
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñîáîé îñîáåííî ðàñïðîñòðàíåííóþ ôîðìó äèàáåòà, ïðè÷åì 90-95%
ïàöèåíòîâ, ñòðàäàþùèõ ãèïåðãëèêåìèåé, ïîäâåðæåíû ýòîé ôîðìå çàáîëåâàíè . Ïðè ÈÍÑÄ,
âåðî òíî, èìååò ìåñòî óìåíüøåíèå ìàññû ïàíêðåàòè÷åñêèõ β-êëåòîê, íåêîòîðûå  ñíî
âûðàæåííûå íàðóøåíè  â ñåêðåöèè èíñóëèíà èëè óìåíüøåíèå ÷óâñòâèòåëüíîñòè òêàíè ê
èíñóëèíó. Ñèìïòîìû ýòîé ôîðìû äèàáåòà âêëþ÷àþò óòîìëåíèå, ÷àñòîå ìî÷åèñïóñêàíèå,
æàæäó, ðàñïëûâ÷àòîå çðåíèå, ÷àñòûå èíôåêöèîííûå çàáîëåâàíè  è ìåäëåííîå çàæèâëåíèå
îòêðûòûõ ðàí íà êîæå, äèàáåòè÷åñêîå íåðâíîå íàðóøåíèå è ïî÷å÷íóþ áîëåçíü.

Íàðóøåíèå ìåòàáîëèçìà èíñóëèíà (èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòü)  âë åòñ  îäíèì èç
ãëàâíûõ ïðèçíàêîâ èíñóëèí-íåçàâèñèìîãî ñàõàðíîãî äèàáåòà (ÈÍÑÄ).
Èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòü õàðàêòåðèçóåòñ  íàðóøåíèåì ïîãëîùåíè  è óòèëèçàöèè ãëþêîçû â
èíñóëèí-÷óâñòâèòåëüíûõ îðãàíàõ-ìèøåíè õ, íàïðèìåð, àäèïîöèòàõ è ñêåëåòíîé ìûøöå, è
íàðóøåíèåì èíãèáèðîâàíè  âûáðîñà ãëþêîçû ïå÷åíüþ. Íåäîñòàòîê ôóíêöèîíàëüíîãî
èíñóëèíà è íåõâàòêà èíñóëèíà äë  ïîäàâëåíè  ïðîäóöèðîâàíè  ãëþêîçû ïå÷åíüþ ïðèâîäèò
ê ãèïåðãëèêåìèè ïðè ãîëîäàíèè. Ïàíêðåàòè÷åñêèå β-êëåòêè êîìïåíñèðóþò
èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòü ïóòåì ïîâûøåíè  óðîâí  ñåêðåöèè èíñóëèíà. Îäíàêî β-êëåòêè
íå ñïîñîáíû ïîääåðæèâàòü ýòî âûñîêîå ïðîäóöèðîâàíèå èíñóëèíà, è, â êîíå÷íîì ñ÷åòå,
ñåêðåöè  èíñóëèíà, èíäóöèðóåìà  ãëþêîçîé, ïàäàåò, ÷òî ïðèâîäèò ê óõóäøåíèþ ãîìåîñòàçà
ãëþêîçû è ê ïîñëåäóþùåìó ðàçâèòèþ  âíîãî äèàáåòà.

Ãèïåðèíñóëèíåìè  òàêæå ñâ çàíà ñ èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòüþ, ãèïåðòðèãëèöåðèäàåìèåé
è ïîâûøåííîé êîíöåíòðàöèåé â ïëàçìå ëèïîïðîòåèíîâ íèçêîé ïëîòíîñòè. Âçàèìîñâ çü
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èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòè è ãèïåðèíñóëèíåìèè ñ ýòèìè íàðóøåíè ìè îáìåíà âåùåñòâ
ïîëó÷èëà íàçâàíèå "Ñèíäðîì X" è ñâ çàíà ñ ïîâûøåííûì ðèñêîì ðàçâèòè  ãèïåðòåíçèè è
èøåìè÷åñêîé áîëåçíè ñåðäöà.

Èçâåñòíî, ÷òî ìåòôîðìèí èñïîëüçóþò äë  ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà ó ëþäåé (Ïàòåíò
ÑØÀ ¹3174901). Ìåòôîðìèí äåéñòâóåò, ãëàâíûì îáðàçîì, ñíèæà  ïðîäóöèðîâàíèå
ãëþêîçû ïå÷åíüþ. Òðîãëèòàçîí®, êàê èçâåñòíî, â îñíîâíîì, ðàáîòàåò íà ïîâûøåíèå
ñïîñîáíîñòè ñêåëåòíîé ìûøöû îòâå÷àòü íà èíñóëèí è ïîãëîùàòü ãëþêîçó. Èçâåñòíî, ÷òî
äë  ëå÷åíè  àíîìàëèé, ñâ çàííûõ ñ äèàáåòîì, ìîæíî èñïîëüçîâàòü êîìáèíèðîâàííóþ
òåðàïèþ, âêëþ÷àþùóþ ìåòôîðìèí è òðîãëèòàçîí (DDT 3: 79-88, 1998).

Àêòèâàòîðû ÏÏÀÐγ, â ÷àñòíîñòè Òðîãëèòàçîí®, êàê áûëî óñòàíîâëåíî, ïðåîáðàçóþò
çëîêà÷åñòâåííóþ òêàíü â íîðìàëüíûå êëåòêè ïðè ëèïîñàðêîìå, îïóõîëè æèðà. (PNAS 96:
3951-3956, 1999). Êðîìå òîãî, áûëî ïîäòâåðæäåíî, ÷òî àêòèâàòîðû ÏÏÀÐγ ìîæíî
èñïîëüçîâàòü äë  ëå÷åíè  ðàêà ìîëî÷íîé æåëåçû è ðàêà òîëñòîé êèøêè (PNAS 95: 8806-
8811, 1998, Nature Medicine 4: 1046-1052, 1998).

Êðîìå òîãî, àêòèâàòîðû ÏÏÀÐγ, íàïðèìåð Òðîãëèòàçîí®, áûëè ïðèìåíåíû äë  ëå÷åíè 
ñèíäðîìà ïîëèêèñòîçà  è÷íèêîâ (ÐÑÎ). Ýòîò ñèíäðîì ó æåíùèí õàðàêòåðèçóåòñ 
õðîíè÷åñêîé àíîâóë öèåé è ãèïåðàíäðîãèíèåé. Æåíùèíû ñ ýòèì ñèíäðîìîì ÷àñòî èìåþò
èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòü è ïîâûøåííûé ðèñê äë  ðàçâèòè  èíñóëèí-íåçàâèñèìîãî
ñàõàðíîãî äèàáåòà (Dunaif, Scott, Finegood, Quintana, Whitcomb, J. Clin. EndoGrinol.
Metab., 81: 3299, 1996).

Êðîìå òîãî, àêòèâàòîðû ÏÏÀÐγ, êàê áûëî íåäàâíî îáíàðóæåíî, ïîâûøàþò
ïðîäóöèðîâàíèå ïðîãåñòåðîíà è èíãèáèðóþò ñòåðîèäîãåíåç â ãðàíóë ðíûõ êëåòî÷íûõ
êóëüòóðàõ è ïîýòîìó ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû äë  ëå÷åíè  êëèìàêñà. (United States
Patent 5814647 Urban et al. September 29, 1998; Â. Lohrke et al. Journal of
Endocrinology, 159, 429-39, 1998). Êëèìàêñ îïðåäåë þò êàê ñèíäðîì ýíäîêðèííûõ,
ñîìàòè÷åñêèõ è ôèçèîëîãè÷åñêèõ èçìåíåíèé, âîçíèêàþùèõ ïðè çàâåðøåíèè
ðåïðîäóêòèâíîãî ïåðèîäà ó æåíùèíû.

Ïåðîêñèñîìû ïðåäñòàâë þò ñîáîé êëåòî÷íûå îðãàíåëëû, êîòîðûå èãðàþò ðîëü â
ðåãóëèðîâàíèè îêèñëèòåëüíî-âîññòàíîâèòåëüíîãî ïîòåíöèàëà è îêèñëèòåëüíîãî ñòðåññà
êëåòîê, ìåòàáîëèçèðó  öåëûé ð ä ñóáñòðàòîâ, òàêèõ êàê ïåðîêñèä âîäîðîäà. Ñóùåñòâóåò
ð ä íàðóøåíèé, ñâ çàííûõ ñ îêèñëèòåëüíûì ñòðåññîì. Íàïðèìåð, âîñïàëèòåëüíà  ðåàêöè 
íà ïîâðåæäåíèå òêàíè, ïàòîãåíåç ýìôèçåìû, àññîöèèðîâàííîå ñ èøåìèåé ïîâðåæäåíèå
îðãàíà (øîê), èíäóöèðîâàííîå äîêñîðóáèöèíîì íàðóøåíèå äå òåëüíîñòè ñåðäöà,
èíäóöèðîâàííà  ëåêàðñòâåííûì ñðåäñòâîì ãåïàòîòîêñè÷íîñòü, àòåðîñêëåðîç, è âûçâàííûå
ãèïåðîêñèåé ïîâðåæäåíè  ëåãêèõ, êàæäîå èç íèõ, ñâ çàíî ñ îáðàçîâàíèåì
ðåàêöèîííîñïîñîáíîãî êèñëîðîäà è èçìåíåíèåì âîññòàíîâèòåëüíîé ñïîñîáíîñòè êëåòêè.
Ïîýòîìó, ïðåäïîëàãàåòñ , ÷òî àêòèâàòîðû ÏÏÀÐα, êîòîðûå, ïîìèìî ïðî÷åãî, ðåãóëèðóþò
îêèñëèòåëüíî-âîññòàíîâèòåëüíûé ïîòåíöèàë è îêèñëèòåëüíûé ñòðåññ â êëåòêàõ, ìîãóò áûòü
ýôôåêòèâíûìè äë  ëå÷åíè  ýòèõ íàðóøåíèé (Poynter et al, J. Biol. Chem. 273, 32833-41,
1998).

Êðîìå òîãî, áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî àãîíèñòû ÏÏÀÐα èíãèáèðóþò òðàíñêðèïöèþ,
îïîñðåäîâàííóþ NFκB, ìîäóëèðó  òåì ñàìûì ïðîöåññû âîñïàëèòåëüíîé ðåàêöèè ïî ïóòè
èíäóöèðóåìîé ñèíòàçû îêñèäà àçîòà (NOS) è öèêëîîêñèãåíàçû-2 (ÑÎÕ-2) (Pineda-Torra, I.
Ò al, 1999, Curr. Opinion in Lipidology, 10, 151-9), è ïîýòîìó ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû äë  òåðàïåâòè÷åñêîãî âîçäåéñòâè  íà øèðîêèé ð ä âîñïàëèòåëüíûõ
çàáîëåâàíèé è äðóãèõ ïàòîëîãèé (Colville-Nash, et al., Journal of Immunology, 161,
978-84, 1998; Staels et al, Nature, 393, 790-3, 1998).

Ïðîëèôåðàòîðû ïåðîêñèñîì àêòèâèðóþò ÏÏÀÐ, êîòîðûé â ñâîþ î÷åðåäü, äåéñòâóåò êàê
ôàêòîð òðàíñêðèïöèè è âûçûâàåò äèôôåðåíöèðîâêó, ðîñò êëåòîê è ïðîëèôåðàöèþ
ïåðîêñèñîì. Êðîìå òîãî, ïîëàãàþò, ÷òî àêòèâàòîðû ÏÏÀÐ èãðàþò ðîëü â ãèïåðïëàçèè è
êàðöèíîãåíåçå, à òàêæå â èçìåíåíèè ôåðìåíòàòèâíîé ñïîñîáíîñòè æèâîòíûõ êëåòîê, òàêèõ
êàê êëåòêè ãðûçóíîâ, íî ýòè àêòèâàòîðû ÏÏÀÐ, ïî-âèäèìîìó, îáëàäàþò ìèíèìàëüíûìè
îòðèöàòåëüíûìè äåéñòâè ìè â ÷åëîâå÷åñêèõ êëåòêàõ (Green, Biochem. Pharm. 43(3): 393,
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1992). Àêòèâàöè  ÏÏÀÐ ïðèâîäèò ê áûñòðîìó óâåëè÷åíèþ ãàììà-ãëóòàìèëòðàíñïåïòèäàçû è
êàòàëàçû.

ÏÏÀÐα àêòèâèðóåòñ  öåëûì ð äîì ñðåäíå- è äëèííîöåïî÷å÷íûõ æèðíûõ êèñëîò è
ó÷àñòâóåò â ñòèìóëèðîâàíèè β-îêèñëåíè  æèðíûõ êèñëîò â òêàí õ, òàêèõ êàê ïå÷åíü,
ñåðäöå, ñêåëåòíà  ìûøöà è áóðà  æèðîâà  òêàíü (Isseman and Green, supra; Beck et al.,
Proc. R. Soc. Lond. 247: 83-87, 1992; Gottlicher et al., Proc. Natl. Acad. Sci. USA
89: 4653-4657, 1992). Êðîìå òîãî, ôàðìàêîëîãè÷åñêèå àêòèâàòîðû ÏÏÀÐα, íàïðèìåð
ôåíîôèáðàò, êëîôèáðàò, ãåíôèáðîçèë è áåçàôèáðàò, ó÷àñòâóþò â çíà÷èòåëüíîì ñíèæåíèè
â ïëàçìå òðèãëèöåðèäîâ íàð äó ñ óìåðåííûì óìåíüøåíèåì ÍÏË (LDL) õîëåñòåðèíà, è èõ
èñïîëüçóþò, â ÷àñòíîñòè, äë  ëå÷åíè  ãèïåðòðèãëèöåðèäåìèè, ãèïåðëèïåìèè è îæèðåíè .
Êðîìå òîãî èçâåñòíî, ÷òî ÏÏÀÐα ó÷àñòâóåò â ïðîöåññàõ âîñïàëèòåëüíûõ çàáîëåâàíèé
(Schoonjans, Ê., Current Opionion in Lipidology, 8, 159-66, 1997).

ÏÏÀÐδ  äåðíîãî ðåöåïòîðà ÷åëîâåêà áûë êëîíèðîâàí èç áèáëèîòåêè êÄÍÊ êëåòîê
îñòåîñàðêîìû ÷åëîâåêà è ïîëíîñòüþ îïèñàí A. Schmidt et al., Molecular Endocrinology,
6: 1634-1641 (1992), ñîäåðæàíèå êîòîðîé èñïîëüçîâàíî çäåñü â êà÷åñòâå ññûëêè. Ñëåäóåò
èìåòü â âèäó, ÷òî ÏÏÀÐδ â ëèòåðàòóðå òàêæå óïîìèíàþò êàê ÏÏÀÐβ è êàê NUC1, è êàæäîå
èç ýòèõ íàçâàíèé îòíîñèòñ  ê îäíîìó è òîìó æå ðåöåïòîðó. Íàïðèìåð, â A. Schmidt et
al., Molecular. Endocrinology, 6: pp.1634-1641, 1992, ðåöåïòîð íàçûâàþò NUC1.
ÏÏÀÐ δ îáíàðóæåí êàê â òêàí õ ýìáðèîíà, òàê è âî âçðîñëûõ òêàí õ. Ñîîáùàåòñ , ÷òî
ýòîò ðåöåïòîð ó÷àñòâóåò â ðåãóë öèè ýêñïðåññèè íåêîòîðûõ æèð-ñïåöèôè÷åñêèõ ãåíîâ è
èãðàåò ðîëü â ëèïîãåçå. (Amri, E. et al., J. Biol. Cbem. 270, 2367-71, 1995).

Èçâåñòíî, ÷òî àòåðîñêëåðîç âûçûâàåòñ  öåëûì ð äîì ôàêòîðîâ, íàïðèìåð ãèïåðòåíçè ,
äèàáåò, íèçêèå óðîâíè ëèïîïðîòåèíà âûñîêîé ïëîòíîñòè (ÂÏË, HDL), è âûñîêèå óðîâíè
ëèïîïðîòåèíà íèçêîé ïëîòíîñòè (ÍÏË, LDL). Ïîìèìî óìåíüøåíè  ðèñêà ïîñðåäñòâîì
âîçäåéñòâèé íà êîíöåíòðàöèè ëèïèäîâ â ïëàçìå è äðóãèå ôàêòîðû ðèñêà, àãîíèñòû
ÏÏÀÐ α ïðî âë þò ïð ìûå àòåðîçàùèòíûå äåéñòâè  (Frick, Ì.Í., et al. 1997.,
Circulation 96: 2137-2143, de Faire, et al. 1997. Cardlovasc. Drugs Ther. 11 Suppi 1:
257-63:257-263).

Íåäàâíî áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî àãîíèñòû  âë þòñ  ïîëåçíûìè äë  ïîâûøåíè  óðîâíåé
ÂÏË (HDL) è ïîýòîìó ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  äë  ëå÷åíè  àòåðîñêëåðîòè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé
(Leibowitz et al.; WO/9728149). Àòåðîñêëåðîç âêëþ÷àåò â ñåá  ñîñóäèñòûå çàáîëåâàíè ,
êîðîíàðíóþ áîëåçíü ñåðäöà, öåðåáðîâàñêóë ðíîå çàáîëåâàíèå è áîëåçíü ïåðèôåðè÷åñêèõ
ñîñóäîâ. Êîðîíàðíîå çàáîëåâàíèå ñåðäöà âêëþ÷àåò ñìåðòü îò âðîæäåííîãî ïîðîêà ñåðäöà,
èíôàðêò ìèîêàðäà è êîðîíàðíóþ ðåâàñêóë ðèçàöèþ. Öåðåâàñêóë ðíîå çàáîëåâàíèå
âêëþ÷àåò èøåìè÷åñêèé èëè ãåìîððàãè÷åñêèé óäàð è ïðåõîä ùèå íàðóøåíè  ìîçãîâîãî
êðîâîîáðàùåíè .

Ïîäòèïû ÏÏÀÐγ ó÷àñòâóþò â àêòèâàöèè äèôôåðåíöèðîâêè àäèïîöèòîâ è íå ó÷àñòâóþò â
ñòèìóë öèè ïðîëèôåðàöèè ïåðîêñèñîì â ïå÷åíè. Àêòèâàöè  ÏÏÀÐγ ïðè÷àñòíà ê
äèôôåðåíöèðîâêå àäèïîöèòîâ ÷åðåç àêòèâàöèþ ýêñïðåññèè àäèïîöèò-ñïåöèôè÷åñêèõ ãåíîâ
(Lehmann, Moore, Smith-Oliver, Wilkison, Willson, Kliewer, J. Blol. Chem., 270: 12953-
12956, 1995). ÄÍÊ ïîñëåäîâàòåëüíîñòè äë  ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐγ îïèñàíû Elbrecht et al.,
BBRC 224: 431-437 (1996). Õîò  ïðîëèôåðàòîðû ïåðîêñèñîì, âêëþ÷à  ôèáðàòû è æèðíûå
êèñëîòû, àêòèâèðóþò òðàíñêðèïöèîííóþ àêòèâíîñòü ÏÏÀÐ-îâ, òîëüêî ïðîèçâîäíûå
ïðîñòàãëàíäèíà J2, òàêèå êàê àðàõèäîíîâà  êèñëîòà ìåòàáîëèò 15-äåçîêñè-äåëüòà12, 14-
ïðîñòàãëàíäèí J2 (15d-PGJ2), áûëè èäåíòèôèöèðîâàíû êàê ïðèðîäíûå ëèãàíäû,
ñïåöèôè÷íûå äë  ïîäòèïà ÏÏÀÐγ, êîòîðûé òàêæå ñâ çûâàåò òèàçîëèäèíäèîíû. Ýòîò
ïðîñòàãëàíäèí àêòèâèðóåò ÏÏÀÐγ-çàâèñèìûé àäèïîãåíåç, à ÏÏÀÐα àêòèâèðóåò òîëüêî ïðè
âûñîêèõ êîíöåíòðàöè õ (Forman, Tontonoz, Chen; Brun, Spiegelman, Evans, Cell, 83: 803-
812, 1995; Kliewer, Lenhard, Wilson, Patel, Morris, Lehman, Cell, 83: 813-819, 1995).
Ýòî  âë åòñ  äîêàçàòåëüñòâîì òîãî, ÷òî ïîäòèïû ñåìåéñòâà ÏÏÀÐ îòëè÷àþòñ  äðóã îò
äðóãà ñâîåé ôàðìàêîëîãè÷åñêîé ðåàêöèåé íà ëèãàíäû.

Áûëî âûñêàçàíî ïðåäïîëîæåíèå, ÷òî ñîåäèíåíè , àêòèâèðóþùèå êàê ÏÏÀÐα, òàê è
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ÏÏÀÐ γ, äîëæíû áûòü ñèëüíîäåéñòâóþùèìè ãèïîòðèãëèöåðèäåìè÷åñêèìè ëåêàðñòâåííûìè
ñðåäñòâàìè, êîòîðûå ìîãëè áû áûòü èñïîëüçîâàíû äë  ëå÷åíè  äèñëèïèäåìèè, ñâ çàííîé ñ
àòåðîñêëåðîçîì, èíñóëèí-íåçàâèñèìûì ñàõàðíûì äèàáåòîì, Ñèíäðîìîì Õ (Staels, Â. et
al., Curr. Pharm. Des., 3 (1), 1-14 (1997)) è íàñëåäñòâåííîé êîìáèíèðîâàííîé
ãèïåðëèïèäåìèåé (FCH). Ñèíäðîì Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñèíäðîì, õàðàêòåðèçóåìûé
èíñóëèíîðåçèñòåíòíûì ñîñòî íèåì, ãåíåðèðóþùèì ãèïåðèíñóëèíåìèþ, äèñëèïèäèìèþ è
íàðóøåíèå òîëåðàíòíîñòè ê ãëþêîçå, êîòîðûé ìîæåò ïðîãðåññèðîâàòü â èíñóëèí-
íåçàâèñèìûé ñàõàðíûé äèàáåò (äèàáåò Òèïà II), õàðàêòåðèçóåìûé ãèïåðãëèêåìèåé. FCH
õàðàêòåðèçóåòñ  ãèïåðõîëåðèíåìèåé è ãèïåðòðèãëèöåðèäåìèåé â ïðåäåëàõ îäíîãî è òîãî
æå ïàöèåíòà è ñåìåéñòâà.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ãðóïïå ñîåäèíåíèé, êîòîðûå ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ 
äë  ìîäóë öèè ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ, à òàêæå ê ð äó äðóãèõ ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ïðèìåíåíèé,
ñâ çàííûõ ñ íèìè.

Ñóùíîñòü èçîáðåòåíè 
Äàííîå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íîâûì àðîìàòè÷åñêèì ñîåäèíåíè ì è

ôàðìàöåâòè÷åñêèì êîìïîçèöè ì, ïîëó÷åííûì íà èõ îñíîâå, êîòîðûå  âë þòñ  ëèãàíäàìè
ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ è êîòîðûå ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  â êà÷åñòâå àãîíèñòîâ èëè àíòàãîíèñòîâ
ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ. Êðîìå òîãî, èçîáðåòåíèå âêëþ÷àåò ðàñêðûòèå íîâûõ ïðèìåíåíèé äë 
ðàíåå èçâåñòíûõ ñîåäèíåíèé.

Ñîåäèíåíè  äë  èñïîëüçîâàíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì, âêëþ÷à  íîâûå
ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ, èìåþò ôîðìóëó I

ãäå:
è ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî, àðèë, êîíäåíñèðîâàííûé

àðèëöèêëîàëêåíèë, êîíäåíñèðîâàííûé àðèëöèêëîàëêèë, êîíäåíñèðîâàííûé
àðèëãåòåðîöèêëåíèë, êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëèë, ãåòåðîàðèë, êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèë, êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèë, êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèë èëè êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèë;

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-, -S-, -SO-, -SO2-, -NR13-, -Ñ(O)-, -N(R14)C(O)-, -C(O)N(R15)-
, -N(R14)Ñ(O)N(R15)-, -C(R14)=N-,

õèìè÷åñêóþ ñâ çü,
èëè

Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-, -S-, -SO-, -SO2-, -NR17-, õèìè÷åñêóþ ñâ çü, ýòèíèëåí, -Ñ (Î)-
, -N(R18)C(O)- èëè -C(O)NR18-;

D ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-, -S-, -NR19-, õèìè÷åñêóþ ñâ çü, ýòèíèëåí, -Ñ(O)-, -N(R20)C(O)-
èëè -C(O)N(R20)-;

Å ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü èëè ýòèëåíîâóþ ãðóïïó;
à ðàâíî 0-4;
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b ðàâíî 0-4;
ñ ðàâíî 0-4;
d ðàâíî 0-5;
å ðàâíî 0-4;
f ðàâíî 0-6;
g ðàâíî 1-4;
h ðàâíî 1-4;
R1, R3, R5, R7, R9 è R11 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä, ãàëîãåí, àëêèë,

êàðáîêñèë, àëêîêñèêàðáîíèë èëè àðàëêèë;
R2, R4, R6, R8, R10 è R12 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî -(CH2)q-X;
q ðàâíî 0-3;
X ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, ãàëîãåí, àëêèë, àëêåíèë, öèêëîàëêèë, ãåòåðîöèêëèë,

àðèë, ãåòåðîàðèë, àðàëêèë, ãåòåðîàðàëêèë, ãèäðîêñè, àëêîêñè, àðàëêîêñè, ãåòåðî-
àðàëêîêñè, êàðáîêñèë, àëêîêñèêàðáîíèë, òåòðàçîëèë, àöèë, àöèëHNSO2-, -SR23, Y

1Y2N- èëè
Y3Y4NCO-;

Y1 è Y2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä, àëêèë, àðèë, àðàëêèë èëè
ãåòåðîàðàëêèë, èëè îäèí èç Y1 and Y2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè àëêèë, à äðóãîé
èç Y1 and Y2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àöèë èëè èëè àðîèë;

Y3 è Y4 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä, àëêèë, àðèë, àðàëêèë èëè
ãåòåðîàðàëêèë;

Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé R21O2C-, R21OC-, öèêëîèìèä, -CN, R21O2SHNCO-, R21O2SHN-,
(R 21)2NCO-, R21O-2,4-òèàçîëèäèíäèîíèë èëè òåòðàçîëèë è

R19 è R21 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä, àëêèë, àðèë, öèêëîàëêèë èëè
àðàëêèë;

R13, R17, R19 è R23 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî R22OC-, R22NHOC-, âîäîðîä, àëêèë,
àðèë, ãåòåðîàðèë, öèêëîàëêèë, ãåòåðîöèêëèë, ãåòåðîàðàëêèë èëè àðàëêèë;

R14, R15, R16, R18 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä, àëêèë, àðàëêèë,
êàðáîíèë èëè àëêîêñèêàðáîíèë;

èëè R14 è R15, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà è àçîòà, ïîñðåäñòâîì êîòîðûõ îíè
ñâ çàíû, îáðàçóþò 5- èëè 6-÷ëåííóþ àçàãåòåðîöèêëèë ãðóïïó; èëè

êîãäà à ðàâíî 2-4, òîãäà ñîñåäíèå ðàäèêàëû R1, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ
êîòîðûìè ðàäèêàëû R1 ñâ çàíû, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; èëè

êîãäà b ðàâíî 2-4, òîãäà ñîñåäíèå ðàäèêàëû R3, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ
êîòîðûìè ðàäèêàëû R3 ñâ çàíû, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; èëè

êîãäà ñ ðàâíî 2-4, òîãäà ñîñåäíèå ðàäèêàëû R5, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ
êîòîðûìè ðàäèêàëû R5 ñâ çàíû, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; èëè

êîãäà d ðàâíî 2-5, òîãäà ñîñåäíèå ðàäèêàëû R7, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ
êîòîðûìè ðàäèêàëû R7 ñâ çàíû, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; èëè

êîãäà å ðàâíî 2-4, òîãäà ñîñåäíèå ðàäèêàëû R9, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ
êîòîðûìè ðàäèêàëû R9 ñâ çàíû, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; èëè

êîãäà f ðàâíî 2-6, òîãäà ñîñåäíèå ðàäèêàëû R11, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ
êîòîðûìè ðàäèêàëû ñâ çàíû R11, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; èëè

R22 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, àëêèë, àðèë, ãåòåðîàðèë, öèêëîàëêèë, ãåòåðîöèêëèë,
ãåòåðîàðàëêèë èëè àðàëêèë; èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü èõ, N-îêñèä èõ, ãèäðàò
èõ èëè ñîëüâàò èõ.

Ïîäðîáíîå îïèñàíèå èçîáðåòåíè 
Ñëåäóåò ó÷åñòü, ÷òî èñïîëüçóåìûå âûøå è äàëåå â îïèñàíèè ñëåäóþùèå òåðìèíû èìåþò

ñëåäóþùèå çíà÷åíè :
Îïðåäåëåíè 
Â íàñòî ùåì îïèñàíèè ïðåäïîëàåòñ , ÷òî òåðìèí "ñîåäèíåíè  äë  èñïîëüçîâàíè  â

ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì" è ýêâèâàëåíòíûå âûðàæåíè  îõâàòûâàåò ñîåäèíåíè  îáùåé
ôîðìóëû (I), êàê îïèñàíî âûøå, è ýòî âûðàæåíèå âêëþ÷àåò ïðîëåêàðñòâà,
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëü âàòû, íàïðèìåð ãèäðàòû, ãäå êîíòåêñò òàê
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äîïóñêàåò. Àíàëîãè÷íî, îòíîñèòåëüíî ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé, íåçàâèñèìî îò òîãî,
çà âë þòñ  îíè èëè íåò, ïðåäïîëàãàåòñ , ÷òî ýòî âûðàæåíèå îõâàòûâàåò èõ ñîëè è
ñîëüâàòû, ãäå êîíòåêñò òàê äîïóñêàåò. Ðàäè  ñíîñòè, â òåêñòå èíîãäà óêàçûâàþòñ 
êîíêðåòíûå ñëó÷àè, êîãäà êîíòåêñò òàê äîïóñêàåò, îäíàêî ýòè ñëó÷àè  âë þòñ  ÷èñòî
èëëþñòðàòèâíûìè è, ïîäðàçóìåâàåòñ , ÷òî ýòî íå èñêëþ÷àåò äðóãèõ ñëó÷àåâ, åñëè
êîíòåêñò òàê äîïóñêàåò.

"Ïðîëåêàðñòâî" îçíà÷àåò ñîåäèíåíèå, êîòîðîå ìîæåò áûòü ïðåîáðàçîâàíî in vivo
ìåòàáîëè÷åñêèì ñïîñîáîì (íàïðèìåð, ãèäðîëèçîì) â ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I), âêëþ÷à  N-
îêñèäû åãî. Íàïðèìåð ñëîæíûé ýôèð ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèé
ãèäðîêñèãðóïïó, ìîæåò áûòü ïðåîáðàçîâàí ãèäðîëèçîì in vivo â èñõîäíóþ ìîëåêóëó.
Àëüòåðíàòèâíî, ñëîæíûé ýôèð ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèé êàðáîêñèãðóïïó,
ìîæåò áûòü ïðåîáðàçîâàí ãèäðîëèçîì in vivo â èñõîäíóþ ìîëåêóëó.

Òåðìèí "ïàöèåíò" âêëþ÷àåò êàê ÷åëîâåêà, òàê è äðóãîå ìëåêîïèòàþùåå.
Òåðìèí "õèìè÷åñêà  ñâ çü" îçíà÷àåò ïð ìóþ îäèíàðíóþ ñâ çü ìåæäó àòîìàìè.
"Àöèë" îçíà÷àåò Í-ÑÎ- èëè àëêèë-ÑÎ- ãðóïïó, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà  âë åòñ  òàêîé,

êàê çäåñü îïèñàíî. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå àöèëû ñîäåðæàò íèçøèé àëêèë. Èëëþñòðàòèâíûå
àöèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò ôîðìèë, àöåòèë, ïðîïàíîèë, 2-ìåòèëïðîïàíîèë, áóòàíîèë è
ïàëüìèòîèë.

"Àëêåíèë" îçíà÷àåò àëèôàòè÷åñêóþ óãëåâîäîðîäíóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ óãëåðîä-
óãëåðîäíóþ äâîéíóþ ñâ çü, è êîòîðûé ìîæåò èìåòü ïð ìóþ èëè ðàçâåòâëåííóþ öåïü,
èìåþùóþ îò îêîëî 2 äî îêîëî 15 óãëåðîäíûõ àòîìîâ â öåïè. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
àëêåíèëüíûå ãðóïïû èìåþò îò 2 äî îêîëî 12 óãëåðîäíûõ àòîìîâ â öåïè è áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî îò îêîëî 2 äî îêîëî 4 óãëåðîäíûõ àòîìîâ â öåïè. Òåðìèí
"ðàçâåòâëåííûé" îçíà÷àåò, ÷òî îäíà èëè íåñêîëüêî íèçøèõ àëêèëüíûõ ãðóïï, òàêèõ êàê
ìåòèë, ýòèë èëè ïðîïèë, ïðèñîåäèíåíû ê ëèíåéíîé àëêåíèëüíîé öåïè. "Íèçøèé àëêåíèë"
ïîäðàçóìåâàåò îò îêîëî 2 äî îêîëî 4 óãëåðîäíûõ àòîìîâ â öåïè, êîòîðûé ìîæåò áûòü
ïð ìûì èëè ðàçâåòâëåííûì. Àëêåíèëüíà  ãðóïïà íåîá çàòåëüíî çàìåùåíà îäíîé èëè
íåñêîëüêèìè ãàëîãåííûìè ãðóïïàìè. Èëëþñòðàòèâíûå àëêåíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò
ýòåíèë, ïðîïåíèë, í-áóòåíèë, èçîáóòåíèë, 3-ìåòèëáóò-2-åíèë, í-ïåíòåíèë, ãåïòåíèë,
îêòåíèë è äåöåíèë.

"Àëêîêñè" îçíà÷àåò àëêèë-O- ãðóïïó, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà  âë åòñ  òàêîé, êàê çäåñü
îïèñàíî. Èëëþñòðàòèâíûå àëêîêñè ãðóïïû âêëþ÷àþò ìåòîêñè, ýòîêñè, í-ïðîïîêñè,
èçîïðîïîêñè, í-áóòîêñè è ãåïòîêñè.

"Àëêîêñèêàðáîíèë" îçíà÷àåò àëêèë-O-ÑÎ- ãðóïïó, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà  âë åòñ  òàêîé,
êàê çäåñü îïèñàíî. Èëëþñòðàòèâíûå àëêîêñèêàðáîíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò
ìåòîêñèêàðáîíèë, ýòîêñèêàðáîíèë èëè ò-áóòîêñèêàðáîíèë.

"Àëêèë" îçíà÷àåò àëèôàòè÷åñêóþ óãëåâîäîðîäíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò èìåòü ïð ìóþ
èëè ðàçâåòâëåííóþ öåïü, èìåþùóþ îò îêîëî 1 äî îêîëî 20 óãëåðîäíûõ àòîìîâ â öåïè.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå àëêèëüíûå ãðóïïû èìåþò îò 1 äî îêîëî 13 óãëåðîäíûõ àòîìîâ â öåïè.
Òåðìèí ðàçâåòâëåííûé îçíà÷àåò, ÷òî îäíà èëè íåñêîëüêî íèçøèõ àëêèëüíûõ ãðóïï, òàêèõ
êàê ìåòèë, ýòèë èëè ïðîïèë, ñâ çàíû ñ ëèíåéíîé àëêèëüíîé öåïüþ. "Íèçøèé àëêèë"
îçíà÷àåò, ÷òî â öåïè èìååòñ  îò îêîëî 1 äî îêîëî 4 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, è ýòà öåïü
ìîæåò áûòü ïð ìîé èëè ðàçâåòâëåííîé. Àëêèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè "çàìåñòèòåë ìè àëêèëüíîé ãðóïïû", êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè
îòëè÷íûìè è âêëþ÷àþò ãàëîãåí, êàðáîêñè, öèêëîàëêèë, öèêëîàëêåíèë, ãåòåðîöèêëèë,
ãåòåðîöèêëåíèë, àðèë, àëêîêñè, àëêîêñèêàðáîíèë, àðàëêîêñèêàðáîíèë,
ãåòåðîàðàëêîêñèêàðáîíèë, Y1Y2NCO-, ãäå Y1 è Y2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä,
àëêèë, àðèë, àðàëêèë èëè ãåòåðîàðàëêèë, èëè Y1 è Y2, âç òûå âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ê
êîòîðîìó Y1 è Y2 ïðèêðåïëåíû, îáðàçóþò ãåòåðîöèêëèë. Èëëþñòðàòèâíûå àëêèëüíûå ãðóïïû
âêëþ÷àþò ìåòèë, òðèôòîðìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë, ò-áóòèë, í-ïåíòèë è
3-ïåíòèë. Ïðåäïî÷òèòåëüíî, çàìåñòèòåëü àëêèëüíîé ãðóïïû âûáðàí èç àöèëà, ãàëîãåíà,
êàðáîêñè, êàðáîêñèìåòèëà, ìåòîêñèêàðáîíèëýòèëà, áåíçèëîêñèêàðáîíèëìåòèëà è
ïèðèäèëìåòèëîêñèêàðáîíèëìåòèëà è àëêîêñèêàðáîíèëà.
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"Àëêèëñóëüôèíèë" îçíà÷àåò àëêèë-SO- ãðóïïó, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíà âûøå. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ãðóïïû, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà
ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë.

"Àëêèëñóëüôîíèë" îçíà÷àåò àëêèë-SO2- ãðóïïó, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíà âûøå. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ãðóïïû, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà
ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë.

"Àëêèëòèî" îçíà÷àåò àëêèë-S- ãðóïïó, ãäå àëêèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê îïðåäåëåíà
âûøå. Èëëþñòðàòèâíûå àëêèëòèî ãðóïïû âêëþ÷àþò ìåòèëòèî, ýòèëòèî, èçîïðîïèëòèî è
ãåïòèëòèî.

"Àðàëêîêñè" îçíà÷àåò àðàëêèë-Î- ãðóïïó, ãäå àðàëêèëüíà  ãðóïïà  âë åòñ  òàêîé, êàê
çäåñü îïðåäåëåíî. Èëëþñòðàòèâíûå àðàëêîêñè ãðóïïû âêëþ÷àþò áåíçèëîêñè è 1- è 2-
íàôòàëèí-ìåòîêñè.

"Àðàëêîêñèêàðáîíèë" îçíà÷àåò àðàëêèë-O-ÑÎ- ãðóïïó, ãäå àðàëêèëüíà  ãðóïïà  âë åòñ 
òàêîé, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Òèïè÷íîé àðàëêîêåèàëêîêåèêàðáîíèëüíåé ãðóïïîé  âë åòñ 
áåíçèëîêñèêàðáîíèë.

"Àðàëêèë" îçíà÷àåò àðèë-àëêèë- ãðóïïó, ãäå àðèëüíûå è àëêèëüíûå ãðóïïû  âë þòñ 
òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå àðàëêèëû ñîäåðæàò íèçøóþ àëêèëüíóþ
÷àñòü. Èëëþñòðàòèâíûå àðàëêèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò áåíçèë, 2-ôåíýòèë è
íàôòàëèíìåòèë.

"Àðàëêèëñóëüôîíèë" îçíà÷àåò àðàëêèë-SO2- ãðóïïó, ãäå àðàëêèëüíà  ãðóïïà òàêà ,
êàê îïðåäåëåíî çäåñü.

"Àðàëêèëñóëüôèíèë" îçíà÷àåò àðàëêèë-SO- ãðóïïó, ãäå àðàëêèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíî çäåñü.

"Àðàëêèëòèî" îçíà÷àåò àðàëêèë-S- ãðóïïó, ãäå àðàëêèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíî çäåñü. Òèïè÷íîé àðàëêèëòèî ãðóïïîé  âë åòñ  áåíçèëòèî.

"Àðîèë" îçíà÷àåò àðèë-ÑÎ- ãðóïïó, ãäå àðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê îïðåäåëåíî çäåñü.
Èëëþñòðàòèâíûå àðîèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò áåíçîèë è 1- è 2-íàôòîèë.

"Àðèë" îçíà÷àåò àðîìàòè÷åñêóþ ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè ïîëèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó ñ ïðèáëèçèòåëüíî 6 äî ïðèáëèçèòåëüíî 14 óãëåðîäíûìè àòîìàìè,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ñ ïðèáëèçèòåëüíî 6 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10 óãëåðîäíûìè àòîìàìè.

Àðèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè "çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé
ñèñòåìû", êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè îòëè÷íûìè è   âë þòñ  òàêèìè, êàê
îïðåäåëåíî çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå àðèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò ôåíèë, íàôòèë,
çàìåùåííûé ôåíèë è çàìåùåííûé íàôòèë.

"Àðèëäèàçî"  îçíà÷àåò àðèë-äèàçî- ãðóïïó, ãäå àðèëüíà  è äèàçî-ãðóïïû  âë þòñ 
òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî çäåñü.

"Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëöèêëîàëêåíèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûé àðèë è
öèêëîàëêåíèë, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè êîíäåíñèðîâàííûìè
àðèëöèêëîàëêåíèëàìè  âë þòñ  òàêèå, ãäå àðèë åãî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë è
öèêëîàëêåíèë ñîñòîèò èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 àòîìîâ êîëüöà.
Êîíäåíñèðîâàííà  àðèëöèêëîàëêåíèëüíà  ãðóïïà ìîæåò áûòü ñâ çàíà ñ îñòàòêîì
ñîåäèíåíè  ïîñðåäñòâîì ëþáîãî àòîìà èç êîíäåíñèðîâàííîé ñèñòåìû, ñïîñîáíîãî ê òàêîìó
ñâ çûâàíèþ. Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëöèêëîàëêåíèë ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí
îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé
ñèñòåìû" òàêîé, êàê çäåñü îïðåäåëåíî. Èëëþñòðàòèâíûå êîíäåíñèðîâàííûå
àðèëöèêëîàëêåíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò 1,2-äèãèäðîíàôòèëåíèë; èíäåíèë; 1,4-
íàôòîõèíîíèë è ò.ï.

"Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëöèêëîàëêèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûé àðèë è öèêëîàëêèë,
îïðåäåëåííûå çäåñü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè àðèëöèêëîàëêèëàìè  âë þòñ  òàêèå, ãäå àðèë èõ
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë è öèêëîàëêèë ñîñòîèò èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6
êîëüöåâûõ àòîìîâ. Êîíäåíñèðîâàííà  àðèëöèêëîàëêèëüíà  ãðóïïà ìîæåò áûòü ñâ çàíà ñ
îñòàòêîì ñîåäèíåíè  ÷åðåç ëþáîé àòîì êîíäåíñèðîâàííîé ñèñòåìû, ñïîñîáíûé ê
îáðàçîâàíèþ òàêîé ñâ çè. Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëöèêëîàëêèë ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî
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çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü
êîëüöåâîé ñèñòåìû" òàêîé, êàê çäåñü îïðåäåëåíî. Èëëþñòðàòèâíûå êîíäåíñèðîâàííûå
àðèëöèêëîàëêèëüíûå è çàìåùåííûå êîíäåíñèðîâàííûå àðèëöèêëîàëêèëüíûå ãðóïïû
âêëþ÷àþò 1,2,3,4-òåòðàãèäðîíàôòèë; 1,4-äèìåòèë-2,3-äèãèäðîíàôòèë; 2,3-äèãèäðî-1,4-
íàôòîõèíîíèë, α-òåòðàëîíèë, β-òåòðàëîíèë è ò.ï.

"Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëåíèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûé àðèë è
ãåòåðîöèêëåíèë, ãäå àðèëüíûå è ãåòåðîöèêëåíèëüíûå ãðóïïû òàêèå, êàê çäåñü îïðåäåëåíî.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè êîíäåíñèðîâàííûìè àðèëãåòåðîöèêëåíèëüíûìè ãðóïïàìè  âë þòñ 
òàêèå, ãäå àðèë èõ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë è ãåòåðîöèêëåíèë ñîñòîèò èç
ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 êîëüöåâûõ àòîìîâ. Êîíäåíñèðîâàííà 
àðèëãåòåðîöèêëåíèëüíà  ãðóïïà ìîæåò áûòü ñâ çàíà ñ îñòàòêîì ñîåäèíåíè  ÷åðåç ëþáîé
àòîì êîíäåíñèðîâàííûé ñèñòåìû, ñïîñîáíûé ê îáðàçîâàíèþ òàêîé ñâ çè. Îáîçíà÷åíèå àçà,
îêñà èëè òèà â âèäå ïðåôèêñà ïåðåä ãåòåðîöèêëåíèëüíîé ÷àñòüþ êîíäåíñèðîâàííîãî
àðèëãåòåðîöèêëåíèëà îçíà÷àåò, ÷òî àòîì àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ñîîòâåòñòâåííî,
ïðèñóòñòâóåò â êà÷åñòâå àòîìà êîëüöà. Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëåíèë ìîæåò áûòü
íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû, ãäå
"çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé ñèñòåìû" òàêîé, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Àòîì àçîòà
êîíäåíñèðîâàííîãî àðèëãåòåðîöèêëåíèëà ìîæåò áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà. Êðîìå òîãî,
àòîì àçîòà èëè ñåðû ãåòåðîöèêëåíèëüíîé ÷àñòè êîíäåíñèðîâàííîãî àðèëãåòåðîöèêëåíèëà
íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà, S-îêñèäà èëè S,S-äèîêñèäà.
Èëëþñòðàòèâíûå êîíäåíñèðîâàííûå àðèëãåòåðîöèêëåíèëüíûå è çàìåùåííûå
êîíäåíñèðîâàííûå àðèëãåòåðîöèêëåíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò 3H-èíäîëèíèë,
2(1H)õèíîëèíîíèë, 4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèíèë, 2H-1-îêñîèçîõèíîëèë, 1,2-
äèãèäðîõèíîëèíèë, (2H)õèíîëèíèë N-îêñèä, 3,4-äèãèäðîõèíîëèíèë, 1,2-
äèãèäðîèçîõèíîëèíèë, 3,4-äèãèäðîèçîõèíîëèíèë, õðîìîíèë, 3,4-äèãèäðîèçîõèíîêñàëèíèë,
4-(3Í)õèíàçîëèíîíèë, 4Í-õðîìåí-2èë è ò.ï. Ïðåäïî÷òèòåëüíî, 2(1Í)õèíîëèíîíèë, 1,2-
äèãèäðîõèíîëèíèë, (2Í)õèíîëèíèë N-îêñèä èëè 4-(3Í)õèíàçîëèíîíèë.

"Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûé àðèë è
ãåòåðîöèêëèë, ãäå àðèëüíûå è ãåòåðîöèêëèëüíûå ãðóïïû òàêèå, êàê îïðåäåëåíî çäåñü.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè êîíäåíñèðîâàííûìè àðèëãåòåðîöèêëèëàìè  âë þòñ  òàêèå, ãäå àðèë
èõ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë è ãåòåðîöèêëèë ñîñòîèò èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî
ïðèáëèçèòåëüíî 6 êîëüöåâûõ àòîìîâ. Êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëèë ìîæåò áûòü
ñâ çàí ñ îñòàòêîì ñîåäèíåíè  ÷åðåç êàêîé-ëèáî àòîì êîíäåíñèðîâàííîé ñèñòåìû,
ñïîñîáíûé ê îáðàçîâàíèþ òàêîé ñâ çè. Îáîçíà÷åíèå àçà, îêñà èëè òèà â âèäå ïðåôèêñà
ïåðåä ãåòåðîöèêëèëüíîé ÷àñòüþ êîíäåíñèðîâàííîãî àðèëãåòåðîöèêëèëà îçíà÷àåò, ÷òî àòîì
àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, ñîîòâåòñòâåííî, ïðèñóòñòâóåò â êà÷åñòâå àòîìà êîëüöà.
Êîíäåíñèðîâàííà  àðèëãåòåðîöèêëèëüíà  ãðóïïà ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåíà
îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé
ñèñòåìû" òàêîé, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Àòîì àçîòà êîíäåíñèðîâàííîãî àðèëãåòåðîöèêëèëà
ìîæåò áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà. Êðîìå òîãî, àòîì àçîòà èëè ñåðû ãåòåðîöèêëèëüíîé
÷àñòè êîíäåíñèðîâàííîãî àðèëãåòåðîöèêëèëà íåîá çàòåëüíî  âë åòñ  îêèñëåííûì äî
ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà, S-îêñèäà èëè S,S-äèîêñèäà. Èëëþñòðàòèâíûå
êîíäåíñèðîâàííûå àðèëãåòåðîöèêëèëüíûå è çàìåùåííûå êîíäåíñèðîâàííûå
àðèëãåòåðîöèêëèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò èíäîëèíèë, î-áåíçñóëüôèìèäèë, 4-õðîìàíîíèë,
îêñèíäîë, 1,2,3,4-òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèë, 1,2,3,4-òåòðàãèäðîõèíîëèíèë, 1Í-2,3-
äèãèäðîèçîèíäîë-2-èë, 2,3-äèãèäðîáåíç[f]èçîèíäîë-2-èë, 1,2,3,4-òåòðàãèäðîáåíç[g]
èçîõèíîëèí-2-èë, õðîìàíèë, èçîõðîìàíîíèë, 2,3-äèãèäðîõðîìîíèë, 1,4-áåíçîäèîêñàí,
1,2,3,4-òåòðàãèäðî-õèíîêñàëèíèë è ò.ï. Ïðåäïî÷òèòåëüíî, 1,2,3,4-
òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèë, 1,2,3,4-òåòðàãèäðîõèíîêñàëèíèë è 1,2,3,4-òåòðàãèäðîõèíîëèíèë.

"Àðèëîêñè" îçíà÷àåò àðèë-O- ãðóïïó, ãäå àðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê îïðåäåëåíî
çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò ôåíîêñè è 2-íàôòèëîêñè.

"Àðèëîêñèêàðáîíèë" îçíà÷àåò àðèë-O-ÑÎ- ãðóïïó, ãäå àðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíî çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå àðèëîêñèêàðáîíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò
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ôåíîêñèêàðáîíèë è íàôòîêñèêàðáîíèë.
"Àðèëñóëüôîíèë" îçíà÷àåò àðèë-SO2- ãðóïïó, ãäå àðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê

îïðåäåëåíî çäåñü.
"Àðèëñóëüôèíèë" îçíà÷àåò àðèë-SO- ãðóïïó, ãäå àðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê îïðåäåëåíî

çäåñü.
"Àðèëòèî" îçíà÷àåò àðèë-S- ãðóïïó, ãäå àðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê îïðåäåëåíî çäåñü.

Èëëþñòðàòèâíûå àðèëòèî ãðóïïû âêëþ÷àþò ôåíèëòèî è íàôòèëòèî.
"Êàðáàìîèë" ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH2-CO- ãðóïïó.
"Êàðáîêñè" îçíà÷àåò ÍÎ(Î)Ñ-(êàðáîíîâà  êèñëîòà) ãðóïïó.
Ïðåäïîëàãàåòñ , ÷òî "ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè " è ýêâèâàëåíòíûå âûðàæåíè ,

îõâàòûâàþò îïèñàííûå ðàíåå ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû (I), è ýòî âûðàæåíèå âêëþ÷àåò
ïðîëåêàðñòâà, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû, íàïðèìåð ãèäðàòû, åñëè
êîíòåêñò òàê äîïóñêàåò. Ðàäè  ñíîñòè, â òåêñòå èíîãäà óêàçûâàþòñ  êîíêðåòíûå ñëó÷àè,
êîãäà êîíòåêñò òàê äîïóñêàåò, îäíàêî ýòè ñëó÷àè  âë þòñ  ÷èñòî èëëþñòðàòèâíûìè è,
ïîäðàçóìåâàåòñ , ÷òî ýòî íå èñêëþ÷àåò äðóãèõ ñëó÷àåâ, åñëè êîíòåêñò òàê äîïóñêàåò.

"Öèêëîàëêîêñè" îçíà÷àåò öèêëîàëêèë-O- ãðóïïó, ãäå öèêëîàëêèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíî çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå öèêëîàëêîêñè ãðóïïû âêëþ÷àþò öèêëîïåíòèëîêñè è
öèêëîãåêñèëîêñè.

"Öèêëîàëêåíèë" îçíà÷àåò íåàðîìàòè÷åñêóþ ìîíî- èëè ïîëèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó èç ïðèáëèçèòåëüíî 3 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíî
èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, è êîòîðà  ñîäåðæèò, ïî
êðàéíåé ìåðå, îäíó óãëåðîä-óãëåðîäíóþ äâîéíóþ ñâ çü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ðàçìåðû (òèïû)
êîëåö, âõîä ùèå â êîëüöåâóþ ñèñòåìó, âêëþ÷àþò ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6
àòîìîâ êîëüöà. Öèêëîàëêåíèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
"çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû", êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè îòëè÷íûìè è
 âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå ìîíîöèêëè÷åñêèå öèêëîàëêåíèëû
âêëþ÷àþò öèêëîïåíòåíèë, öèêëîãåêñåíèë, öèêëîãåïòåíèë è ò.ï. Òèïè÷íûì ïîëèöèêëè÷åñêèì
öèêëîàëêåíèëîì  âë åòñ  íîðáîðíèëåíèë.

"Öèêëîàëêèë" îçíà÷àåò íåàðîìàòè÷åñêóþ ìîíî- èëè ïîëèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó èç ïðèáëèçèòåëüíî 3 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíî
èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10 óãëåðîäíûõ àòîìîâ. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
ðàçìåðû (òèïû) êîëåö, âõîä ùèå â êîëüöåâóþ ñèñòåìó, âêëþ÷àþò ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî
ïðèáëèçèòåëüíî 6 àòîìîâ êîëüöà. Öèêëîàëêèë íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè "çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû", êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè
îòëè÷íûìè, è  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå ìîíîöèêëè÷åñêèå
öèêëîàëêèëû âêëþ÷àþò öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë, öèêëîãåïòèë è ò.ï. Èëëþñòðàòèâíûå
ïîëèöèêëè÷åñêèå öèêëîàëêèëû âêëþ÷àþò 1-äåêàëèí, íîðáîðíèë, àäàìàíò-(1- èëè 2-)èë è ò.ï.

"Öèêëîàëêèëåí" îçíà÷àåò áèâàëåíòíóþ, íàñûùåííóþ êàðáîöèêëèê ãðóïïó, èìåþùóþ
ïðèáëèçèòåëüíî 3 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 óãëåðîäíûõ àòîìîâ. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
öèêëîàëêèëåíîâûå ãðóïïû âêëþ÷àþò 1,1-, 1,2-, 1,3- è 1,4-öèñ- èëè òðàíñ-öèêëîãåêñèëåí;
è 1,1-, 1,2- è 1,3-öèêëîïåíòèëåí.

"Öèêëîèìèä" îçíà÷àåò ñîåäèíåíèå ôîðìóë

Öèêëîèìèäíà  ÷àñòü ìîæåò áûòü ñâ çàíà ñ ìàòåðèíñêîé (èñõîäíîé) ìîëåêóëîé
ïîñðåäñòâîì ëèáî àòîìà óãëåðîäà, ëèáî àòîìà àçîòà êàðáàìîèëüíîé ÷àñòè. Òèïè÷íîé
èìèäíîé ãðóïïîé  âë åòñ  N-ôòàëèìèä.

"Äèàçî" îçíà÷àåò áèâàëåíòíûé ðàäèêàë -N=N-.
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"Ãàëîãåí" îçíà÷àåò ôòîð, õëîð, áðîì èëè èîä. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ôòîð, õëîð
è áðîì, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ôòîð è õëîð.

"Ãåòåðîàðàëêèë" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-àëêèë- ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðèëüíûå è àëêèëüíûå
ãðóïïû  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ãåòåðîàðàëêèëû
ñîäåðæàò íèçøóþ àëêèëüíóþ ÷àñòü. Èëëþñòðàòèâíûå ãåòåðîàðàëêèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò
òèåíèëìåòèë, ïèðèäèëìåòèë, èìèäàçîëèëìåòèë è ïèðàçèíèëìåòèë.

"Ãåòåðîàðàëêèëòèî" îçíà÷àåò ãåòåðîàðàëêèë-S- ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðàëêèëüíà  ãðóïïà
òàêà , êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Òèïè÷íîé ãåòåðîàðàëêèëòèî ãðóïïîé  âë åòñ  3-ïèðèäèí-
ïðîïàíòèîë.

"Ãåòåðîàðàëêîêñè" îçíà÷àåò ãåòåðîàðàëêèë-O- ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðàëêèëüíà  ãðóïïà
 âë åòñ  òàêîé, êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Òèïè÷íîé ãåòåðîàðàëêèëîêñè ãðóïïîé  âë åòñ  4-
ïèðèäèëìåòèëîêñè.

"Ãåòåðîàðîèë" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-ÑÎ- ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíî çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå ãåòåðîàðèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò òèîôåíîèë,
íèêîòèíîèë, ïèððîë-2-èëêàðáîíèë è 1- è 2-íàôòîèë è ïèðèäèíîèë.

"Òåòåðîàðèëäèàçî" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-äèàçî- ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðèëüíûå è äèàçî
ãðóïïû òàêèå, êàê îïðåäåëåíî çäåñü.

"Ãåòåðîàðèë" îçíà÷àåò àðîìàòè÷åñêóþ ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè ïîëèöèêëè÷åñêóþ
êîëüöåâóþ ñèñòåìó èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 14 óãëåðîäíûõ àòîìîâ,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, â êîòîðîé,
ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç óãëåðîäíûõ àòîìîâ â êîëüöåâîé ñèñòåìå çàìåíåí ãåòåðîàòîìîì,
ò.å. äðóãîé, ÷åì óãëåðîä, íàïðèìåð àçîò, êèñëîðîä èëè ñåðà. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ðàçìåðû
(òèïû) êîëåö, âõîä ùèå â êîëüöåâóþ ñèñòåìó, âêëþ÷àþò ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî
ïðèáëèçèòåëüíî 6 àòîìîâ êîëüöà. Ãåòåðîàðèëüíîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îäíèì
èëè íåñêîëüêèìè "çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû", êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè
èëè îòëè÷íûìè, è  âë þòñ  òàêèìè, êàê çäåñü îïðåäåëåíî. Îáîçíà÷åíèå àçà, îêñà èëè òèà
â âèäå ïðåôèêñà ïåðåä ãåòåðîàðèëîì îçíà÷àåò, ÷òî àòîì àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû
ïðèñóòñòâóåò, ñîîòâåòñòâåííî, â êà÷åñòâå êîëüöåâîãî àòîìà. Àòîì àçîòà ãåòåðîàðèëà
ìîæåò áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà è, êðîìå òîãî, ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî
ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà. Èëëþñòðàòèâíûå ãåòåðîàðèëüíûå è çàìåùåííûå
ãåòåðîàðèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò ïèðàçèíèë, òèåíèë, èçîòèàçîëèë, îêñàçîëèë, ïèðàçîëèë,
öèííîëèíèë, ïòåðèäèíèë, áåíçîôóðèë, ôóðàçàíèë, ïèððîëèë, 1,2,4-îêñàäèàçîëèë,
áåíçîêñàçîë, 1,2,4-òèàäèàçîëèë, ïèðèäàçèíèë, èíäàçîëèë, õèíîêñàëèíèë, ôòàëàçèíèë,
èìèäàçî[1,2-à]ïèðèäèí, èìèäàçî[2,1-b]òèàçîëèë, áåíçîôóðàçàíèë, àçàèíäîëèë,
áåíçèìèäàçîëèë, áåíçòèåíèë, òèåíîïèðèäèë, òèåíîïèðèìèäèë, ïèððîëîïèðèäèë,
èìèäàçîïèðèäèë, íàôòèðèäèíèë, áåíçîàçàèíäîë, 1,2,4-òðèàçèíèë, áåíçîòèàçîëèë, ôóðèë,
èìèäàçîëèë, èíäîëèë, èçîèíäîëèë, èíäîëèçèíèë, èçîêñàçîëèë, èçîõèíîëèíèë, èçîòèàçîëèë,
îêñàäèàçîëèë, ïèðàçèíèë, ïèðèäàçèíèë, ïèðàçîëèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèíèë, ïèððîëèë,
õèíàçîëèíèë, õèíîëèíèë, 1,3,4-òèàäèàçîëèë, òèàçîëèë, òèåíèë è òðèàçîëèë.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ãåòåðîàðèëüíûå è çàìåùåííûå ãåòåðîàðèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò
õèíîëèíèë, èíäàçîëèë, èíäîëèë, õèíàçîëèíèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèíèë, ôóðèë,
áåíçîòèàçîëèë, áåíçîêñàçîë, áåíçîôóðèë, õèíîêñàëèíèë, áåíçèìèäàçîëèë, 1,2,4-
îêñàäèàçîëèë, áåíçòèåíèë è èçîõèíîëèíèë.

"Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûå ãåòåðîàðèë è
öèêëîàëêåíèë, ãäå ãåòåðîàðèëüíûå è öèêëîàëêåíèëüíûå ãðóïïû òàêèå, êàê îïðåäåëåíî
çäåñü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè êîíäåíñèðîâàííûìè ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèëàìè  âë þòñ 
òàêèå, ãäå ãåòåðîàðèë èõ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë è öèêëîàëêåíèë ñîñòîèò èç
ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 êîëüöåâûõ àòîìîâ. Êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèë ìîæåò áûòü ñâ çàí ñ îñòàòêîì ñîåäèíåíè  ÷åðåç ëþáîé àòîì
êîíäåíñèðîâàííîé ñèñòåìû, ñïîñîáíûé ê îáðàçîâàíèþ òàêîé ñâ çè. Îáîçíà÷åíèå àçà, îêñà
èëè òèà â âèäå ïðåôèêñà ïåðåä ãåòåðîàðèëüíîé ÷àñòüþ êîíäåíñèðîâàííîãî
ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèëà îçíà÷àåò, ÷òî àòîì àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû ïðèñóòñòâóåò,
ñîîòâåòñòâåííî, â êà÷åñòâå êîëüöåâîãî àòîìà. Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèë
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ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé
ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé ñèñòåìû" òàêîé, êàê çäåñü îïðåäåëåíî. Àòîì àçîòà
êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèëà ìîæåò áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà. Êðîìå
òîãî, àòîì àçîòà ãåòåðîàðèëüíîé ÷àñòè êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèëà
ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà. Èëëþñòðàòèâíûå
êîíäåíñèðîâàííûå ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò 5,6-äèãèäðî-õèíîëèë;
5,6-äèãèäðîèçîõèíîëèë; 5,6-äèãèäðîõèíîêñàëèíèë; 5,6-äèãèäðîõèíàçîëèíèë; 4, 5-äèãèäðî-
1H-áåíçèìèäàçîëèë; 4,5-äèãèäðîáåíçîêñàçîëèë; 1,4-íàôòîõèíîëèë è ò.ï.

"Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûå ãåòåðîàðèë è
öèêëîàëêèë, ãäå ãåòåðîàðèëüíûå è öèêëîàëêèëüíûå ãðóïïû  âë þòñ  òàêèìè, êàê çäåñü
îïðåäåëåíî. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè êîíäåíñèðîâàííûìè ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèëàìè  âë þòñ 
òàêèå, ãäå ãåòåðîàðèë èõ ñîñòîèò èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 êîëüöåâûõ
àòîìîâ, à öèêëîàëêèë ñîñòîèò èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 êîëüöåâûõ
àòîìîâ. Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèë ìîæåò áûòü ñâ çàí ñ îñòàòêîì
ñîåäèíåíè  ÷åðåç ëþáîé àòîì êîíäåíñèðîâàííîé ñèñòåìû, êîòîðûé ñïîñîáåí ê
îáðàçîâàíèþ òàêîé ñâ çè. Îáîçíà÷åíèå àçà, îêñà èëè òèà â âèäå ïðåôèêñà ïåðåä
ãåòåðîàðèëüíîé ÷àñòüþ êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèëà îçíà÷àåò, ÷òî àòîì
àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû ïðèñóòñòâóåò, ñîîòâåòñòâåííî, â êà÷åñòâå êîëüöåâîãî àòîìà.
Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèë ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé ñèñòåìû"
òàêîé, êàê çäåñü îïðåäåëåíî. Àòîì àçîòà êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèëà ìîæåò
áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà. Êðîìå òîãî, àòîì àçîòà ãåòåðîàðèëüíîé ÷àñòè
êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèëà ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî
ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà. Èëëþñòðàòèâíûå êîíäåíñèðîâàííûå ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèëû
âêëþ÷àþò 5,6,7,8-òåòðàãèäðîõèíîëèíèë; 5,6,7,8-òåòðàãèäðîèçîõèíîëèë; 5,6,7,8-
òåòðàãèäðîõèíîêñàëèíèë; 5,6,7,8-òåòðàãèäðîõèíàçîëèë; 4,5,6,7-òåòðàãèäðî-1Í-
áåíçèìèäàçîëèë; 4,5,6,7-òåòðàãèäðîáåíçîêñàçîëèë; 1Í-4-îêñà-1,5-äèàçàíàôòàëèí-2-îíèë;
1,3-äèãèäðîèìèäèçîë-[4,5]-ïèðèäèí-2-îíèë; 2,3-äèãèäðî-1,4-äèíàôòîõèíîíèë è ò.ï.,
ïðåäïî÷òèòåëüíî, 5,6,7,8-òåòðàãèäðîõèíîëèíèë èëè 5,6,7,8-òåòðàãèäðîèçîõèíîëèë.

"Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûå ãåòåðîàðèë
è ãåòåðîöèêëåíèë, ãäå ãåòåðîàðèëüíûå è ãåòåðîöèêëåíèëüíûå ãðóïïû òàêèå, êàê
îïðåäåëåíî çäåñü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè êîíäåíñèðîâàííûìè
ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèëàìè  âë þòñ  òàêèå, ãäå ãåòåðîàðèë èõ ñîñòîèò èç
ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 êîëüöåâûõ àòîìîâ è ãåòåðîöèêëåíèë ñîñòîèò èç
ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 êîëüöåâûõ àòîìîâ. Êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèë ìîæåò áûòü ñâ çàí ñ îñòàòêîì ñîåäèíåíè  ÷åðåç ëþáîé àòîì
êîíäåíñèðîâàííîé ñèñòåìû, ñïîñîáíûé ê îáðàçîâàíèþ òàêîé ñâ çè. Îáîçíà÷åíèå àçà, îêñà
èëè òèà â âèäå ïðåôèêñà ïåðåä ãåòåðîàðèëüíîé èëè ãåòåðîöèêëåíèëüíîé ÷àñòüþ
êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèëà îçíà÷àåò, ÷òî àòîì àçîòà, êèñëîðîäà èëè
ñåðû ïðèñóòñòâóåò, ñîîòâåòñòâåííî, â êà÷åñòâå êîëüöåâîãî àòîìà. Êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèë ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé ñèñòåìû" òàêîé, êàê çäåñü
îïðåäåëåíî. Àòîì àçîòà êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëàçàãåòåðîöèêëåíèëà ìîæåò áûòü
àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà. Êðîìå òîãî, àòîì àçîòà èëè ñåðû ãåòåðîàðèëüíîé èëè
ãåòåðîöèêëåíèëüíîé ÷àñòè êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèëà ìîæåò áûòü
íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà, S-îêñèäà èëè S,S-äèîêñèäà.
Èëëþñòðàòèâíûå êîíäåíñèðîâàííûå ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò 7,8-
äèãèäðî[1,7]íàôòèðèäèíèë; 1,2-äèãèäðî[2,7]íàôòèðèäèíèë; 6,7-äèãèäðî-3Í-èìèäàçî[4,5-ñ]
ïèðèäèë; 1,2-äèãèäðî-1,5-íàôòèðèäèíèë; 1,2-äèãèäðî-1,6-íàôòèðèäèíèë; 1,2-äèãèäðî-1,7-
íàôòèðèäèíèë; 1,2-äèãèäðî-1, 8-íàôòèðèäèíèë; 1,2-äèãèäðî-2,6-íàôòèðèäèíèë è ò.ï.

"Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèë" îçíà÷àåò êîíäåíñèðîâàííûå ãåòåðîàðèë è
ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîàðèëüíûå è ãåòåðîöèêëèë ãðóïïû  âë þòñ  òàêèìè, êàê çäåñü
îïðåäåëåíî. Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè êîíäåíñèðîâàííûìè ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèëàìè
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 âë þòñ  òàêèå, ãäå ãåòåðîàðèë èõ ñîñòîèò èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6
êîëüöåâûõ àòîìîâ è ãåòåðîöèêëèë èõ ñîñòîèò èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6
êîëüöåâûõ àòîìîâ. Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèë ìîæåò áûòü ñâ çàí ñ
îñòàòêîì ñîåäèíåíè  ÷åðåç ëþáîé àòîì êîíäåíñèðîâàííîé ñèñòåìû, êîòîðûé ñïîñîáåí ê
îáðàçîâàíèþ òàêîé ñâ çè. Îáîçíà÷åíèå àçà, îêñà èëè òèà â âèäå ïðåôèêñà ïåðåä
ãåòåðîàðèëüíîé èëè ãåòåðîöèêëèëüíîé ÷àñòüþ êîíäåíñèðîâàííîãî
ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèëà îçíà÷àåò, ÷òî àòîì àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû ïðèñóòñòâóåò,
ñîîòâåòñòâåííî, â êà÷åñòâå êîëüöåâîãî àòîìà. Êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèë
ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé
ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé ñèñòåìû" òàêîé, êàê çäåñü îïðåäåëåíî. Àòîì àçîòà
êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèëà ìîæåò áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà.

Êðîìå òîãî, àòîì àçîòà èëè ñåðû ãåòåðîàðèëüíîé èëè ãåòåðîöèêëèëüíîé ÷àñòè
êîíäåíñèðîâàííîãî ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèëà ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî
ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà, S-îêñèäà èëè S,S-îêñèäà. Èëëþñòðàòèâíûå êîíäåíñèðîâàííûå
ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò 2,3-äèãèäðî-1Í-ïèððîë[3,4-b]õèíîëèí-2-èë;
1,2,3,4-òåòðà-ãèäðîáåíç[b][1,7]íàôòèðèäèí-2-èë; 1,2,3,4-òåòðàãèäðîáåíç-[b][1,6]
íàôòèðèäèí-2-èë; 1,2,3,4-òåòðàãèäðî-9Í-ïèðèäî[3,4-b]èíäîë-2-èë; 1,2,3,4-òåòðàãèäðî-9Í-
ïèðèäî[4,3-b]èíäîë-2-èë, 2,3-äèãèäðî-1Í-ïèððîëî[3,4-b]èíäîë-2-èë; 1Í-2,3,4,5-òåòðà-
ãèäðîàçåïèíî[3,4-b]èíäîë-2-èë; 1Í-2,3,4,5-òåòðàãèäðî-àçåïèíî[4,3-b]èíäîë-3-èë; 1Í-
2,3,4,5-òåòðàãèäðîàçåïèíî[4,5-b]èíäîë-2-èë, 5,6,7,8-òåòðàãèäðî[1,7]íàôòèðèäèíèë;
1,2,3,4-òåòðàãèäðî[2,7]íàôòèðèäèë; 2,3-äèãèäðî[1,4]äèîêñèíî[2,3-b]ïèðèäèë; 2,3-
äèãèäðî[1,4]äèîêñèíî[2,3-b]ïèðèäèë; 3,4-äèãèäðî-2Í-1-îêñà[4,6]äèàçàíàôòàëåíèë;
4,5,6,7-òåòðàãèäðî-3Í-èìèäàçî[4,5-ñ]ïèðèäèë; 6,7-äèãèäðî[5,8]äèàçàíàôòàëåíèë; 1,2,3,4-
òåòðàãèäðî[1,5]íàôòèðèäèíèë; 1,2,3,4-òåòðàãèäðî-[1,6]íàôòèðèäèíèë; 1,2,3,4-òåòðàãèäðî
[1,7]íàôòèðèäèíèë; 1,2,3,4-òåòðàãèäðî[1,8]íàôòèðèäèíèë; 1,2,3,4-òåòðàãèäðî-[2,6]
íàôòèðèäèíèë è ò.ï.

"Ãåòåðîàðèëñóëüôîíèë" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-SO2- ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà
òàêà , êàê îïðåäåëåíî çäåñü. Òèïè÷íîé ãåòåðîàðèëñóëüôîíèëüíîé ãðóïïîé  âë åòñ  3-
ïèðèäèíïðîïàíñóëüôîíèë.

"Ãåòåðîàðèëñóëüôèíèë" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-SO- ãðóïïó, ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà òàêà ,
êàê îïðåäåëåíî çäåñü.

"Ãåòåðîàðèëòèî" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-S- ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà òàêà , êàê
îïðåäåëåíî çäåñü. Èëëþñòðàòèâíûå ãåòåðîàðèëòèî ãðóïïû âêëþ÷àþò ïèðèäèëòèî è
õèíîëèíèëòèî.

"Ãåòåðîöèêëåíèë" îçíà÷àåò íåàðîìàòè÷åñêóþ ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè ïîëèöèêëè÷åñêóþ
óãëåâîäîðîäíóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó èç ïðèáëèçèòåëüíî 3 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10
óãëåðîäíûõ àòîìîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíî èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10
óãëåðîäíûõ àòîìîâ, â êîòîðîé, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èëè íåñêîëüêî óãëåðîäíûõ àòîìîâ â
êîëüöåâîé ñèñòåìå çàìåíåí ãåòåðîàòîìîì, íàïðèìåð àòîìîì àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, è
êîòîðà  ñîäåðæèò, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíó óãëåðîä-óãëåðîäíóþ äâîéíóþ ñâ çü èëè óãëåðîä-
àçîò äâîéíóþ ñâ çü. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ðàçìåðû (òèïû) êîëåö, âõîä ùèå â êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, âêëþ÷àþò ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 àòîìîâ êîëüöà. Îáîçíà÷åíèå
àçà, îêñà èëè òèà â âèäå ïðåôèêñà ïåðåä ãåòåðîöèêëåíèëîì îçíà÷àåò, ÷òî àòîì àçîòà,
êèñëîðîäà èëè ñåðû ïðèñóòñòâóåò, ñîîòâåòñòâåííî, â êà÷åñòâå êîëüöåâîãî àòîìà.
Ãåòåðîöèêëåíèë ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû, ãäå "çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé ñèñòåìû" òàêîé, êàê çäåñü
îïðåäåëåíî. Àòîì àçîòà ãåòåðîöèêëåíèëà ìîæåò áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà. Êðîìå òîãî,
àòîì àçîòà èëè ñåðû ãåòåðîöèêëåíèëà ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî
ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà, S-îêñèäà èëè SS-îêñèäà. Èëëþñòðàòèâíûå ìîíîöèêëè÷åñêèå
àçàãåòåðîöèêëåíèëüíûå è çàìåùåííûå ìîíîöèêëè÷åñêèå àçàãåòåðîöèêëåíèëüíûå ãðóïïû
âêëþ÷àþò 1,2,3,4-òåòðàãèäðîãèäðîïèðèäèí, 1,2-äèãèäðîïèðèäèë, 1,4-äèãèäðîïèðèäèë,
1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí, 4(3Í)-ïèðèìèäîí, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèìèäèí, 2-
ïèððîëèíèë, 3-ïèððîëèíèë, 2-èìèäàçîëèíèë, 2-ïèðàçîëèíèë è ò.ï. Èëëþñòðàòèâíûå
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îêñàãåòåðîöèêëåíèëüíûå ãðóïïû âêëþ÷àþò 3,4-äèãèäðî-2Í-ïèðàí, äèãèäðîôóðèë è
ôòîðäèãèäðîôóðèë. Òèïè÷íîé ïîëèöèêëè÷åñêîé îêñàãåòåðîöèêëåíèëüíîé ãðóïïîé  âë åòñ 
7-îêñàáèöèêëî-[2.2.1]ãåïòåíèë. Èëëþñòðàòèâíûå ìîíîöèêëè÷åñêèå òèàãåòåðîöèêëåíèëüíûå
ãðóïïû âêëþ÷àþò äèãèäðîòèîôåíèë è äèãèäðîòèîïèðàíèë.

"Ãåòåðîöèêëèë" îçíà÷àåò íåàðîìàòè÷åñêóþ íàñûùåííóþ ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè
ïîëèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó èç ïðèáëèçèòåëüíî 3 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10
óãëåðîäíûõ àòîìîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíî èç ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 10
óãëåðîäíûõ àòîìîâ, â êîòîðîé, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí èç óãëåðîäíûõ àòîìîâ â êîëüöåâîé
ñèñòåìå çàìåíåí ãåòåðîàòîìîì, íàïðèìåð àçîòîì, êèñëîðîäîì èëè ñåðîé.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ðàçìåðû (òèïû) êîëåö, âõîä ùèå â êîëüöåâóþ ñèñòåìó, âêëþ÷àþò
ïðèáëèçèòåëüíî 5 äî ïðèáëèçèòåëüíî 6 àòîìîâ êîëüöà. Îáîçíà÷åíèå àçà, îêñà èëè òèà â
âèäå ïðåôèêñà ïåðåä ãåòåðîöèêëèëîì îçíà÷àåò, ÷òî àòîì àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû
ïðèñóòñòâóåò, ñîîòâåòñòâåííî, â êà÷åñòâå êîëüöåâîãî àòîìà. Ãåòåðîöèêë ìîæåò áûòü
íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè "çàìåñòèòåë ìè êîëüöåâîé ñèñòåìû",
êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè îòëè÷íûìè, è  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî
çäåñü. Àòîì àçîòà ãåòåðîöèêëèëà ìîæåò áûòü àòîìîì îñíîâíîãî àçîòà. Êðîìå òîãî, àòîì
àçîòà èëè ñåðû ãåòåðîöèêëèëà íåîá çàòåëüíî îêèñëåí äî ñîîòâåòñòâóþùåãî N-îêñèäà, S-
îêñèäà èëè S,S-îêñèäà. Èëëþñòðàòèâíûå ìîíîöèêëè÷åñêèå ãåòåðîöèêëèëè÷åñêèå êîëüöà
âêëþ÷àþò ïèïåðèäèë, ïèððîëèäèíèë, ïèïåðàçèíèë, ìîðôîëèíèë, òèîìîðôîëèíèë,
òèàçîëèäèíèë, 1,3-äèîêñîëàíèë, 1,4-äèîêñàíèë, òåòðàãèäðîôóðèë, òåòðàãèäðîòèîôåíèë,
òåòðàãèäðîòèîïèðàíèë è ò.ï. Èëëþñòðàòèâíûå ïîëèöèêëè÷åñêèå ãåòåðîöèêëèëè÷åñêèå
êîëüöà âêëþ÷àþò 1,4-äèàçàáèöèêëî[2.2.2]îêòàí è àíãèäðèä 1,2-öèêëîãåêñàíäèêàðáîíîâîé
êèñëîòû.

"Çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé ñèñòåìû" âêëþ÷àåò âîäîðîä, àëêèë, öèêëîàëêèë, ãåòåðîöèêëèë,
àðèë ãåòåðîàðèë, àðàëêèë, ãåòåðîàðàëêèë, ãèäðîêñè, àëêîêñè, àðèëîêñè, àðàëêîêñè,
àöèë, àðîèë, ãàëîãåí, íèòðî, öèàíî, êàðáîêñè, àëêîêñèêàðáîíèë, àðèëîêñèêàðáîíèë,
àðàëêîêñèêàðáîíèë, àëêèëñóëüôîíèë, àðèëñóëüôîíèë, ãåòåðîàðèëñóëüôîíèë,
àëêèëñóëüôèíèë, àðèëñóëüôèíèë, ãåòåðîàðèëñóëüôèíèë, àëêèëòèî, àðèëòèî,
ãåòåðîàðèëòèî, àðàëêèëòèî, ãåòåðîàðàëêèëòèî, êîíäåíñèðîâàííûé öèêëîàëêèë,
êîíäåíñèðîâàííûé öèêëîàëêåíèë, êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîöèêëèë, êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîöèêëåíèë, àðèëàçî, ãåòåðîàðèëàçî, RaRbN-, RcRdNCO-, RcO2CN- è RcRdNSO2-,
ãäå Ra è Rb ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä, àëêèë, àðèë, àðàëêèë èëè
ãåòåðîàðàëêèë èëè îäèí èç Ra è Rb ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè àëêèë, à äðóãîé
èç Ra è Rb ïðåäñòàâë åò ñîáîé àðîèë èëè ãåòåðîàðîèë. Rc è Rd ïðåäñòàâë þò ñîáîé
íåçàâèñèìî âîäîðîä, àëêèë, àðèë, ãåòåðîàðèë, öèêëîàëêèë, öèêëîàëêåíèë, ãåòåðîöèêëèë,
ãåòåðîöèêëåíèë, àðàëêèë èëè ãåòåðîàðàëêèë. Â òîì ñëó÷àå êîãäà êîëüöî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé öèêëîàëêèë, öèêëîàëêåíèë, ãåòåðîöèêëèë èëè ãåòåðîöèêëåíèë, çàìåñòèòåëü
êîëüöåâîé ñèñòåìû ìîæåò òàêæå âêëþ÷àòü ìåòèëåí (H2C=), îêñî (O=), òèîêñî (S=) íà åãî
óãëåðîäíîì àòîìå(àõ). Ïðåäïî÷òèòåëüíî, çàìåñòèòåëè êîëüöà âûáðàíû èç îêñî (O=),
(íèçøåãî)àëêèëà, àðèëà, àëêîêñè, àðàëêîêñè, ãàëîãåíà, òðèôòîðìåòèëà, êàðáîêñè,
àëêîêñèêàðáîíèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî ôåíèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî
áåíçèëîêñè, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî öèêëîãåêñèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî
öèêëîáóòèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî ãåòåðîàðèëà è ReO2CN-, ãäå Re ïðåäñòàâë åò
ñîáîé öèêëîàëêèë.

"Òåòðàçîëèë" îçíà÷àåò ãðóïïó ôîðìóëû

ãäå àòîì âîäîðîäà åå íåîá çàòåëüíî çàìåíåí àëêèëîì, êàðáîêñèàëêèëîì èëè
àëêîêñèêàðáîíèëàëêèëîì.
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"Ëèãàíä ðåöåïòîðà ÏÏÀÐ" îçíà÷àåò ëèãàíä, êîòîðûé ñâ çûâàåòñ  ñ ðåöåïòîðîì ÏÏÀÐ.
Ëèãàíäû ðåöåïòîðà ÏÏÀÐ äàííîãî èçîáðåòåíè  èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå àãîíèñòîâ èëè
àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðà ÏÏÀÐ-α, ÏÏÀÐ-β èëè ÏÏÀÐ-y.

Òåðìèí "ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü" îòíîñèòñ  ê îòíîñèòåëüíî íåòîêñè÷íîé,
àääèòèâíîé ñîëè íåîðãàíè÷åñêîé èëè îðãàíè÷åñêîé êèñëîòû ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè . Ñîëü ìîæíî ïîëó÷èòü in situ âî âðåì  êîíå÷íîãî âûäåëåíè  è î÷èñòêè
ñîåäèíåíè  èëè ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  î÷èùåííîãî ñîåäèíåíè  â ôîðìå åãî ñâîáîäíîãî
îñíîâàíè  ñ ïîäõîä ùåé îðãàíè÷åñêîé èëè íåîðãàíè÷åñêîé êèñëîòîé è âûäåëåíè 
ïîëó÷åííîé òàêèì îáðàçîì ñîëè. Ïðåäñòàâèòåëüíûå ñîëè âêëþ÷àþò ãèäðîáðîìèä,
ãèäðîõëîðèä, ñóëüôàò, áèñóëüôàò, ôîñôàò, íèòðàò, àöåòàò, îêñàëàò, âàëåðàò, îëåàò,
ïàëüìèòàò, ñòåàðàò, ëàóðàò, áîðàò, áåíçîàò, ëàêòàò, ôîñôàò, òîçèëàò, öèòðàò, ìàëåàò,
ôóìàðàò, ñóêöèíàò, òàðòðàò, íàôòèëàò, ìåçèëàò, ãëþêîãåïòîíàò, ëàêòèîáèîíàò,
ëàóðèëñóëüôîíàò è ò.ï. (Ñìîòðè, íàïðèìåð, S.M.Berge, et al., "Pharmaceutical Salts."
J. Pharm. Sci., 66: 1-19, 1977, íà ñîäåðæàíèå êîòîðîé çäåñü ññûëàþòñ ).

"Ëå÷åíèå" ïîäðàçóìåâàåò ÷àñòè÷íîå èëè ïîëíîå îñâîáîæäåíèå îò èëè ïðåäîòâðàùåíèå
îäíîãî èëè íåñêîëüêèõ ôèçèîëîãè÷åñêèõ èëè áèîõèìè÷åñêèõ ïàðàìåòðîâ, àññîöèèðîâàííûõ
ñ ÏÏÀÐ àêòèâíîñòüþ.

Òåðìèí "ìîäóëèðîâàòü" îòíîñèòñ  ê ñïîñîáíîñòè ñîåäèíåíè  ëèáî íåïîñðåäñòâåííî
(ïóòåì ñâ çûâàíè  ñ ðåöåïòîðîì â êà÷åñòâå ëèãàíäà), ëèáî îïîñðåäîâàííî (êàê
ïðåäøåñòâåííèê ëèãàíäà èëè èíäóêòîð, êîòîðûé ïðîìîòèðóåò ïðîäóöèðîâàíèå ëèãàíäà èç
ïðåäøåñòâåííèêà) èíäóöèðîâàòü ýêñïðåññèþ ãåíà(îâ), ïîääåðæèâàåìóþ ãîðìîíàëüíûì
êîíòðîëåì, èëè ïîäàâë òü ýêñïðåññèþ ãåíà(îâ), ïîääåðæèâàåìóþ òàêèì êîíòðîëåì.

Òåðìèí "îæèðåíèå" îòíîñèòñ , êàê ïðàâèëî, ê èíäèâèäóóìàì, ìàññà êîòîðûõ, ïî êðàéíåé
ìåðå, íà 20-30% ïðåâûøàåò ñðåäíþþ ìàññó äë  ëè÷íîñòè äàííîãî âîçðàñòà, ïîëà è ðîñòà.
Òåõíè÷åñêè, "òó÷íûé" îïðåäåë þò, äë  ìóæ÷èí, êàê èíäèâèäóóìîâ, ÷åé èíäåêñ ìàññû òåëà

áîëüøå, ÷åì 27,3 êã/ì2. Äë  ñïåöèàëèñòîâ â äàííîé îáëàñòè î÷åâèäíî, ÷òî çà âë åìûé
ñïîñîá íå îãðàíè÷èâàåòñ  òåìè, êîòîðûå íàõîä òñ  â ïðåäåëàõ âûøåóïîì íóòûõ
êðèòåðèåâ. Äåéñòâèòåëüíî, çà âë åìûé ñïîñîá ìîæåò áûòü òàêæå ðàñïðîñòðàíåí íà
èíäèâèäóóìû, êîòîðûå íàõîä òñ  çà ïðåäåëàìè ýòèõ òðàäèöèîííûõ êðèòåðèåâ, íàïðèìåð
íà òåõ, êòî èìååò ñêëîííîñòü ê îæèðåíèþ.

Âûðàæåíèå "êîëè÷åñòâî, ýôôåêòèâíîå äë  ñíèæåíè  óðîâíåé ãëþêîçû â êðîâè"
îòíîñèòñ  ê óðîâí ì ñîåäèíåíè , äîñòàòî÷íûì äë  îáåñïå÷åíè  öèðêóëèðóþùèõ
êîíöåíòðàöèé, äîñòàòî÷íî âûñîêèõ äë  òîãî, ÷òîáû äîñòè÷ü òðåáóåìîãî äåéñòâè . Òàêà 
êîíöåíòðàöè  îáû÷íî íàõîäèòñ  â äèàïàçîíå îò îêîëî 10 íÌ âïëîòü äî 2 ìêÌ, ïðè÷åì
êîíöåíòðàöèè â äèàïàçîíå îò îêîëî 100 íÌ âïëîòü äî îêîëî 500 íÌ ïðåäïî÷òèòåëüíû.

Âûðàæåíèå "êîëè÷åñòâî, ýôôåêòèâíîå äë  ñíèæåíè  óðîâíåé òðèãëèöåðèäîâ" îòíîñèòñ 
ê óðîâí ì ñîåäèíåíè , äîñòàòî÷íûì äë  îáåñïå÷åíè  öèðêóëèðóþùèõ êîíöåíòðàöèé,
äîñòàòî÷íî âûñîêèõ äë  òîãî, ÷òîáû äîñòè÷ü òðåáóåìîãî äåéñòâè . Òàêà  êîíöåíòðàöè 
îáû÷íî íàõîäèòñ  â äèàïàçîíå îò îêîëî 10 íÌ âïëîòü äî 2 ìêÌ; ïðè÷åì êîíöåíòðàöèè â
äèàïàçîíå îò îêîëî 100 íÌ âïëîòü äî îêîëî 500 íÌ ïðåäïî÷òèòåëüíû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûå âàðèàíòû îñóùåñòâëåíè 
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå âàðèàíòû îñóùåñòâëåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì âêëþ÷àþò

èñïîëüçîâàíèå ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I (è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêèõ êîìïîçèöèé) â êà÷åñòâå
ñâ çóþùèõ äë  ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ.

Â ÷àñòíîñòè, èñïîëüçîâàíèå ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå ñâ çûâàþòñ  ñ ðåöåïòîðîì
ÏÏÀÐ-α,

ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå ñâ çûâàþòñ  ñ ðåöåïòîðîì ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå ñâ çûâàþòñ  ñ ðåöåïòîðîì ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå ñâ çûâàþòñ  ñ ðåöåïòîðîì ÏÏÀÐ-α è ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå ñâ çûâàþòñ  ñ ðåöåïòîðîì ÏÏÀÐ-α è ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå ñâ çûâàþòñ  ñ ðåöåïòîðîì ÏÏÀÐ-γ è ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ,
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ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-α,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ êàê

ÏÏÀÐ- α, òàê è ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ êàê

ÏÏÀÐ- α, òàê è ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ êàê

ÏÏÀÐ- γ, òàê è ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå êàê àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ

ÏÏÀÐ-α, òàê è àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå êàê àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ

ÏÏÀÐ-α, òàê è àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå êàê àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ

ÏÏÀÐ-γ, òàê è àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå êàê àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ

ÏÏÀÐ- α, òàê è àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå êàê àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ

ÏÏÀÐ- α, òàê è àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå êàê àãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ

ÏÏÀÐ- γ, òàê è àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àíòàãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àíòàãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-α,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àíòàãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-δ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò êàê àíòàãîíèñòû ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ êàê

ÏÏÀÐ-α, òàê è ÏÏÀÐ-γ,
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ êàê

ÏÏÀÐ-α, òàê è ÏÏÀÐ-δ è
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå äåéñòâóþò â êà÷åñòâå àíòàãîíèñòîâ ðåöåïòîðîâ êàê

ÏÏÀÐ-γ, òàê è ÏÏÀÐ-δ.
Ïðåäëàãàåìûé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ëå÷åíèþ ïàöèåíòà,

ñòðàäàþùåãî ôèçèîëîãè÷åñêèì ðàññòðîéñòâîì, ñïîñîáíûì áûòü ïîäâåðãíóòûì ìîäóë öèè
ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû I, èìåþùèì ÏÏÀÐ-ëèãàíä ñâ çûâàþùóþ àêòèâíîñòü, âêëþ÷àþùåìó
ââåäåíèå ïàöèåíòó ôàðìàöåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè , èëè
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè åãî. Ôèçèîëîãè÷åñêèå ðàññòðîéñòâà, ñïîñîáíûå
ïîäâåðãàòüñ  òàêîãî ðîäà ìîäóë öèè, âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, äèôôåðåíöèðîâêó êëåòîê ñ
ïîëó÷åíèåì ëèïèä-àêêóìóëèðóþùèõ êëåòîê, ðåãóë öèþ ÷óâñòâèòåëüíîñòè ê èíñóëèíó è
óðîâíåé ãëþêîçû â êðîâè, êîòîðûå âêëþ÷àþò â ñåá  ãèïîãëèêåìèþ/ãèïåðèíñóëèíèçì
( âë þùèõñ  ñëåäñòâèåì, íàïðèìåð, àíîìàëüíîãî ôóíêöèîíèðîâàíè  ïàíêðåàòè÷åñêèõ
áåòà-êëåòîê, îïóõîëåé, ñåêðåòèðóþùèõ èíñóëèí, è/èëè àóòîèììóííîé ãèïîãëèêåìèè,
îáóñëîâëåííîé àóòîàíòèòåëàìè ê èíñóëèíó, àóòîàíòèòåëàìè ê èíñóëèíîâîìó ðåöåïòîðó èëè
àóòîàíòèòåëàìè, êîòîðûå  âë þòñ  ñòèìóëèðóþùèìè äë  ïàíêðåàòè÷åñêèõ áåòà êëåòîê),
äèôôåðåíöèðîâêó ìàêðîôàãîâ, êîòîðà  ïðèâîäèò ê îáðàçîâàíèþ àòåðîñêëåðîòè÷åñêèõ
áë øåê, âîñïàëèòåëüíóþ ðåàêöèþ, êàðöèíîãåíåç, ãèïåðïëàçèþ, ýêñïðåññèþ ãåíà
àäèïîöèòîâ, äèôôåðåíöèðîâêó àäèïîöèòîâ, ñíèæåíèå ìàññû ïàíêðåàòè÷åñêèõ β-êëåòîê,
ñåêðåöèþ èíñóëèíà, ÷óâñòâèòåëüíîñòü òêàíåé ê èíñóëèíó, ðîñò êëåòîê ëèïîñàðêîìû,
õðîíè÷åñêóþ àíîâóë öèþ, ãèïåðàíäðîãèíèþ, ïðîäóöèðîâàíèå ïðîãåñòåðîíà, ñòåðîèäîãåíåç,
îêèñëèòåëüíî-âîññòàíîâèòåëüíûé ïîòåíöèàë è îêèñëèòåëüíûé ñòðåññ  (íàïð æåíèå) â
êëåòêàõ, ïðîäóöèðîâàíèå ñèíòàçû îêñèäà àçîòà (NOS), ïîâûøåíèå óðîâíåé ãàììà
ãëóòàìèëòðàíñïåïòèäàçû, êàòàëàçû, òðèãëèöåðèäîâ â ïëàçìå, õîëåñòåðèíà ÂÏË  è ÍÏË è
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ò.ï.
Äðóãîé ïðåäëàãàåìûé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  ñîñòî íè 

áîëåçíè ó ïàöèåíòà ôàðìàöåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I,
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè, ãäå çàáîëåâàíèå àññîöèèðóåòñ  ñ
ôèçèîëîãè÷åñêè âðåäíûì óðîâíåì â êðîâè èíñóëèíà, ãëþêîçû, ñâîáîäíûõ æèðíûõ êèñëîò
(ÑÆÊ, FFA) èëè òðèãëèöåðèäîâ.

Âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ îòíîñèòñ  ê ëå÷åíèþ ïàöèåíòà,
ñòðàäàþùåãî ôèçèîëîãè÷åñêèì ðàññòðîéñòâîì, ñâ çàííûì ñ ôèçèîëîãè÷åñêè âðåäíûìè
óðîâí ìè òðèãëèöåðèäîâ â êðîâè, ïóòåì ââåäåíè  ïàöèåíòó ôàðìàöåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè , èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

Âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ çàêëþ÷àåòñ  â èñïîëüçîâàíèè
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I è ôàðìàöåâòè÷åñêèõ êîìïîçèöèé íà èõ îñíîâå â êà÷åñòâå
ïðîòèâîäèàáåòè÷åñêèõ, ïðîòèâîëèïèäåìè÷åñêèõ, ïðîòèâîãèïåðòåíçèâíûõ èëè ïðîòèâî-
àðòåðèîñêëåðîòè÷åñêèõ ñðåäñòâ, èëè äë  ëå÷åíè  îæèðåíè .

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè 
ãèïåðãëèêåìèè ó ïàöèåíòà ïóòåì ââåäåíè  ïàöèåíòó ôàðìàöåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî
êîëè÷åñòâà (äë  ïîíèæåíè  óðîâíåé ãëþêîçû â êðîâè) ñîåäèíåíè  I èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè. Ïðåäïî÷òèòåëüíî, ôîðìîé ãèïåðãëèêåìèè,
ïîäëåæàùåé ëå÷åíèþ â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì,  âë åòñ  äèàáåò Òèïà II.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ñíèæåíè  óðîâíåé
òðèãëèöåðèäîâ ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà (äë  ïîíèæåíè  óðîâíåé òðèãëèöåðèäîâ) ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè 
ãèïåðèíñóëèíèçìà ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé
ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè 
èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòè ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé
ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  ñåðäå÷íî-
ñîñóäèñòîãî çàáîëåâàíè , òàêîãî êàê àòåðîñêëåðîç, ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå
ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ëå÷åíèþ ãèïåðëèïèäåìèè ó
ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  ñîñòîèò â ëå÷åíèè ãèïåðòåíçèè ó ïàöèåíòà,
âêëþ÷àþùåì ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ëå÷åíèþ íàðóøåíèé, ñâ çàííûõ
ñ ïðèí òèåì ïèùè ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé
ñîëè. Ëå÷åíèå íàðóøåíèé, ñâ çàííûõ ñ ïðèí òèåì ïèùè, âêëþ÷àåò ðåãóëèðîâàíèå àïïåòèòà
âî âðåì  ïîãëîùåíè  ïèùè ó ïàöèåíòîâ, ñòðàäàþùèõ íàðóøåíè ìè, ñâ çàííûìè ñ
÷ðåçìåðíûì îòâðàùåíèåì ê åäå, òàêèìè êàê íåðâíî-ïñèõè÷åñêà  àíîðåêñè , à òàêæå
ñòðàäàþùèõ íàðóøåíè ìè, ñâ çàííûìè ñ ïåðååäàíèåì, òàêèìè êàê îæèðåíèå è áóëèìè 
(ðåçêî óñèëåííîå ÷óâñòâî ãîëîäà).

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ëå÷åíèþ áîëåçíåííîãî
ñîñòî íè , ñâ çàííîãî ñ íèçêèìè óðîâí ìè (ÂÏË, HDL), âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó
òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìîé ñîëè. Çàáîëåâàíè , ñâ çàííûå ñ íèçêèìè óðîâí ìè ÂÏË, âêëþ÷àþò
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àòåðîñêëåðîòè÷åñêèå áîëåçíè.
Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  ñîñòîèò â ëå÷åíèè ñèíäðîìà ïîëèêèñòîçà

 è÷íèêîâ, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  ñîñòîèò â ëå÷åíèè êëèìàêñà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå
ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè.

Äðóãîé âàðèàíò îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  çàêëþ÷àåòñ  â ëå÷åíèè âîñïàëèòåëüíûõ
çàáîëåâàíèé, òàêèõ êàê ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, õðîíè÷åñêà  îáñòðóêòèâíà  áîëåçíü ëåãêèõ
(ýìôèçåìà èëè õðîíè÷åñêèé áðîíõèò) èëè àñòìà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ïàöèåíòó
òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìîé ñîëè.

Äðóãîé àñïåêò äàííîãî èçîáðåòåíè  çàêëþ÷àåòñ  â ðàçðàáîòêå íîâîé ôàðìàöåâòè÷åñêîé
êîìïîçèöèè, êîòîðà   âë åòñ  ýôôåêòèâíîé, â ñîñòàâå èëè ñàìà ïî ñåáå, äë 
èñïîëüçîâàíè  â áëàãîòâîðíîé êîìáèíèðîâàííîé òåðàïèè, ïîñêîëüêó îíà âêëþ÷àåò
ìíîæåñòâî àêòèâíûõ êîìïîíåíòîâ, êîòîðûå ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  â ñîîòâåòñòâèè ñ
èçîáðåòåíèåì.

Â äðóãîì àñïåêòå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  áîëåçíåííîãî
ñîñòî íè  ó ïàöèåíòà, ãäå çàáîëåâàíèå ñâ çàíî ñ ôèçèîëîãè÷åñêè âðåäíûì óðîâíåì
èíñóëèíà, ãëþêîçû, ñâîáîäíûõ æèðíûõ êèñëîò (ÑÆÊ) èëè òðèãëèöåðèäîâ â êðîâè,
âêëþ÷àþùèé ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I è, êðîìå òîãî, ââåäåíèå òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà
äîïîëíèòåëüíîãî ãèïîãëèêåìè÷åñêîãî ñðåäñòâà.

Â äðóãîì àñïåêòå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  áîëåçíåííîãî
ñîñòî íè  ó ïàöèåíòà, ãäå áîëåçíü ñâ çàíà ñ ôèçèîëîãè÷åñêè âðåäíûì óðîâíåì èíñóëèíà,
ãëþêîçû, ñâîáîäíûõ æèðíûõ êèñëîò (ÑÆÊ) èëè òðèãëèöåðèäîâ â êðîâè, âêëþ÷àþùèé
ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è,
êðîìå òîãî, ââåäåíèå òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  áèãóàíèäèíà.

Â äðóãîì àñïåêòå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  áîëåçíåííîãî
ñîñòî íè  ó ïàöèåíòà, ãäå áîëåçíü ñâ çàíà ñ ôèçèîëîãè÷åñêè âðåäíûì óðîâíåì èíñóëèíà,
ãëþêîçû, ñâîáîäíûõ æèðíûõ êèñëîò (ÑÆÊ) èëè òðèãëèöåðèäîâ â êðîâè, âêëþ÷àþùèé
ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è,
êðîìå òîãî, ââåäåíèå òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ìåòôîðìèíà.

Êðîìå òîãî, èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íàáîðàì èëè îòäåëüíûì óïàêîâêàì,
ïðåäñòàâë þùèì ñîáîé êîìáèíàöèþ äâóõ èëè íåñêîëüêèõ àêòèâíûõ êîìïîíåíòîâ,
èñïîëüçóåìûõ äë  ëå÷åíè  áîëåçíè. Íàáîð ìîæåò âêëþ÷àòü (îäíî èëè â ñî÷åòàíèè ñ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì ðàçáàâèòåëåì èëè íîñèòåëåì) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) è
äîïîëíèòåëüíîå ãèïîãëèêåìè÷åñêîå ñðåäñòâî (ñàìî ïî ñåáå èëè â ñî÷åòàíèè ñ
ðàçáàâèòåëåì èëè íîñèòåëåì).

Â äàííîé îáëàñòè èìååòñ  ìíîãî èçâåñòíûõ ãèïîãëèêåìè÷åñêèõ ñðåäñòâ, íàïðèìåð,
èíñóëèí; áèãóàíèäèíû, òàêèå êàê ìåòôîðìèí è áóôîðìèí; ñóëüôîíèëìî÷åâèíû, òàêèå êàê

àöåòîãåêñàìèä, õëîðïðîïàìèä, òîëàçàìèä, òîëáóòàìèä, ãëèáóðèä, ãëèïèçèä è ãëèêëàçèä;
òèàçîëèäèíäèîíû, òàêèå êàê òðîãëèòàçîí; èíãèáèòîðû α-ãëèêîçèäàçû, òàêèå êàê àêàðáîçà
è ìèãëàòîë; è àãîíèñòû Â3-àäðåíîðåöåïòîðà, òàêèå êàê CL-316, 243.

Ïîñêîëüêó, êàê èçâåñòíî, ñóëüôîíèëìî÷åâèíû ñïîñîáíû ñòèìóëèðîâàòü âûñâîáîæäåíèå
èíñóëèíà, íî íå ñïîñîáíû îêàçûâàòü äåéñòâèå íà èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòü, à ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I ñïîñîáíû âîçäåéñòâîâàòü íà èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòü, ïðåäïîëàãàåòñ , ÷òî
êîìáèíàöè  ýòèõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ ìîãëà áû áûòü èñïîëüçîâàíà êàê ëå÷åáíîå
ñðåäñòâî äë  ñîñòî íèé, ñâ çàííûõ êàê ñ íåäîñòàòî÷íîñòüþ ñåêðåöèè èíñóëèíà, òàê è
èíñóëèíîðåçèñòåíòíîñòüþ.

Â ñâ çè ñ ýòèì, äàííîå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  òàêæå ê ñïîñîáó ëå÷åíè  ñàõàðíîãî
äèàáåòà Òèïà II ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùèé ââåäåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è îäíîãî èëè
íåñêîëüêèõ äîïîëíèòåëüíûõ ãèïîãëèêåìè÷åñêèõ ñðåäñòâ, âûáðàííûõ èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé
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èç ñóëüôîìèëìî÷åâèí, áèãóàíèäèíîâ, òèàçîëèäèíäèîíîâ, àãîíèñòîâ Â3-ðåöåïòîðà,
èíãèáèòîðîâ α-ãëèêîçèäàçû è èíñóëèíà.

Êðîìå òîãî, äàííîå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà Òèïà
II ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è ñóëüôîíèëìî÷åâèíû,
âûáðàííîé èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç àöåòîãåêñàìèäà, õëîðïðîïàìèäà, òîëàçàìèäà,
òîëáóòàìèäà, ãëèáóðèäà, ãëèïèçèäà è ãëèêëàçèäà.

Êðîìå òîãî, äàííîå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà Òèïà
II ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è áèãóàíèäèíà, âûáðàííîãî èç
ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ìåòôîðìèíà è áóôîðìèíà.

Êðîìå òîãî, äàííîå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà Òèïà
II ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è èíãèáèòîðà α-ãëèêîçèäàçû,
âûáðàííîãî èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç àêàðáîçû è ìèãëàòîëà.

Êðîìå òîãî, äàííîå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ëå÷åíè  ñàõàðíîãî äèàáåòà Òèïà
II ó ïàöèåíòà, âêëþ÷àþùåìó ââåäåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è òèàçîëèäèíäèîíà,
íàïðèìåð, òðîãëèòàçîíà.

Êàê óêàçàíî âûøå, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ìîæíî ïðèìåí òü â ÷èñòîì âèäå èëè â
ñî÷åòàíèè ñ îäíèì èëè íåñêîëüêèìè äîïîëíèòåëüíûìè ãèïîãëèêåìè÷åñêèìè ñðåäñòâàìè.
Êîìáèíèðîâàííà  òåðàïè  âêëþ÷àåò ââåäåíèå îäíîãî ôàðìàöåâòè÷åñêîãî äîçèðîâàííîãî
ñîñòàâà (ëåêàðñòâåííîé ôîðìû), êîòîðûé ñîäåðæèò ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I è îäíî èëè
íåñêîëüêî äîïîëíèòåëüíûõ ãèïîãëèêåìè÷åñêèõ ñðåäñòâ, à òàêæå ââåäåíèå ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I è êàæäîãî èç äîïîëíèòåëüíûõ ãèïîãëèêåìè÷åñêèõ ñðåäñòâ â èõ ñîáñòâåííîì
îòäåëüíîì ôàðìàöåâòè÷åñêîì äîçèðîâàííîì ñîñòàâå (ëåêàðñòâåííîé ôîðìå). Íàïðèìåð,
ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I è ãèïîãëèêåìè÷åñêîå ñðåäñòâî ìîæíî ïðèíèìàòü ïàöèåíòó âìåñòå, â
åäèíîé ïåðîðàëüíîé ëåêàðñòâåííîé ôîðìå, òàêîé êàê òàáëåòêà èëè êàïñóëà, èëè êàæäîå
ñðåäñòâî ìîæíî ïðèíèìàòü â îòäåëüíûõ ïåðîðàëüíûõ äîçèðîâàííûõ ñîñòàâàõ
(ëåêàðñòâåííûõ ôîðìàõ). Â òîì ñëó÷àå êîãäà èñïîëüçóþò ðàçäåëüíûå äîçèðîâàííûå
ñîñòàâû, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I è îäíî èëè íåñêîëüêî äîïîëíèòåëüíûõ ãèïîãëèêåìè÷åñêèõ
ñðåäñòâ ìîæíî ïðèíèìàòü, ïî ñóùåñòâó, â îäíî è òî æå âðåì , ò.å., îäíîâðåìåííî, èëè
ðàçäåëüíî â ñìåùåííûå îòíîñèòåëüíî äðóã äðóãà âðåìåíà, ò.å. ïîñëåäîâàòåëüíî.

Íàïðèìåð, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ìîæíî ïðèìåí òü â ñî÷åòàíèè ñ îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè èç ñëåäóþùèõ äîïîëíèòåëüíûõ ãèïîãëèêåìè÷åñêèõ ñðåäñòâ: èíñóëèí;
áèãóàíèäèíû, òàêèå êàê ìåòôîðìèí èëè áóôîðìèí; ñóëüôîíèëìî÷åâèíû, òàêèå êàê
àöåòîãåêñàìèä, õëîðïðîïàìèä, òîëàçàìèä, òîëáóòàìèä, ãëèáóðèä, ãëèïèçèä è ãëèêëàçèä;
òèàçîëèäèíäèîíû, òàêèå êàê òðîãëèòàçîí; èíãèáèòîðû α-ãëèêîçèäàçû, òàêèå êàê àêàðáîçà
è ìèãëàòîë; è àãîíèñòû Â3-àäðåíîðåöåïòîðà, òàêèå êàê CL-316, 243.

Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèìåí þò ñ áèãóàíèäèíîì, â ÷àñòíîñòè,
ìåòôîðìèíîì.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ñîäåðæàò, ïî êðàéíåé ìåðå, òðè àðîìàòè÷åñêèõ èëè
ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèõ êîëüöà, êîòîðûå ìîãóò áûòü îáîçíà÷åíû, êàê ïîêàçàíî â ôîðìóëå II
íèæå, è äë  êîòîðûõ êàðòèíà èõ çàìåíû âäîëü öåïè îòíîñèòåëüíî äðóã äðóãà òàêæå
ïðåäñòàâëåíà íèæå.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû II,  âë þòñ  ñîåäèíåíè ,
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ãäå âûáðàí èç õèíîëèíèëà, áåíçîòèîôåíèëà, áåíçîèìèäàçîëèëà, õèíàçîëèíèëà,

áåíçîòèàçîëèëà, õèíîêñàëèíèëà, íàôòèëà, ïèðèäèëà, 1H-èíäàçîëèëà, 1,2,3,4-
òåòðàãèäðîõèíîëèíèëà, áåíçîôóðàíèëà, òèåíèëà èëè èíäîëèëà, è îäèí êîíåö ëèíêåðà,
ëèíêåðà I, ïðèêðåïëåí ê ïðåäïî÷òèòåëüíî â 2-ïîëîæåíèè êîëüöåâîé ÷àñòè.

Äðóãèìè ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû II  âë þòñ  ñîåäèíåíè , ãäå
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 6-÷ëåííóþ àðèëüíóþ èëè ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, à Ëèíêåð I

è Ëèíêåð II ïðèêðåïëåíû ê â ïîëîæåíè õ 1,2-, 1,3- èëè 1,4- äðóã ê äðóãó.

Äðóãèìè ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû II  âë þòñ  ñîåäèíåíè , ãäå
ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàôòèëüíóþ ãðóïïó, Ëèíêåð I è Ëèíêåð II ïðèêðåïëåíû ê

â ïîëîæåíè õ 1,4- èëè 2,4- äðóã ê äðóãó íà íàôòèëüíîé ÷àñòè.

Äðóãèìè ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû II  âë þòñ  ñîåäèíåíè , ãäå
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 6-÷ëåííûé àðèë èëè ãåòåðîàðèë, è èìååò ïðåäïî÷òèòåëüíîå

ïîëîæåíèå ïðèêðåïëåíè  Ëèíêåðà II è Ëèíêåðà III ê êîëüöó III â ïîëîæåíè õ 1,2- äðóã ê äðóãó.
Äðóãèìè ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû II  âë þòñ  ñîåäèíåíè , ãäå

ïðåäñòàâë åò ñîáîé 6-÷ëåííûé àðèë èëè ãåòåðîàðèë, è èìååò ïðåäïî÷òèòåëüíîå

ïîëîæåíèå ïðèêðåïëåíè  Ëèíêåðà II è Ëèíêåðà III ê êîëüöó III â ïîëîæåíè õ 1,2-, 1,3-
äðóã ê äðóãó.

Äðóãèìè ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû II  âë þòñ  ñîåäèíåíè , ãäå
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 6-÷ëåííûé àðèë èëè ãåòåðîàðèë, è èìååò ïðåäïî÷òèòåëüíîå

ïîëîæåíèå ïðèêðåïëåíè  Ëèíêåðà II è Ëèíêåðà III ê êîëüöó III â ïîëîæåíè õ 1,4- äðóã ê äðóãó.
Äðóãèìè ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû II  âë þòñ  ñîåäèíåíè ,

èçîáðàæåííûå ôîðìóëîé V íèæå:

ãäå R1, R2, ñ, d, e, f, D, Å è Z òàêèå, êàê îïðåäåëåíî âûøå, c+d=1-3, è R' è R''
ïðåäñòàâë þò ñîáîé çàìåñòèòåëè êîëüöåâîé ñèñòåìû.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè ,
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ãäå ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé àçàãåòåðîàðèë èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé êîíäåíñèðîâàííûé
àðèëãåòåðîöèêëåíèë; ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë,

íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãåòåðîàðèë èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëåíèë; è ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé àðèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãåòåðîàðèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëàëêèë èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëåíèë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå à=1 èëè 2;
R1 è R2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä; À ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü; è b=0.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå à=0; À
ïðåäñòàâë åò ñîáîé

R15 è R16 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä; g ðàâíî 1, 2 èëè 3; è b=0.
Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå à=0; À

ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NR13-, b=1, R3 è R4 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä.
Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå à=2;

ñîñåäíèå ðàäèêàëû R1, âìåñòå âç òûå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ êîòîðûìè ñâ çàíû ðàäèêàëû
R1, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä; À ïðåäñòàâë åò ñîáîé
õèìè÷åñêóþ ñâ çü; è b=0.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå à=1, 2 èëè
3; R1 è R2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä; À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-; è b=0.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå à=1;
R 1, R2, R3 è R4 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä; À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-; è b=1.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå ñ=1 èëè 2;
R5, è R6 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä èëè àëêèë; Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü è
d=0.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå ñ=2;
ñîñåäíèå ðàäèêàëû R5, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ êîòîðûìè ñâ çàíû ðàäèêàëû
R5, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; R6 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä; Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé
õèìè÷åñêóþ ñâ çü; è d=0.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå ñ=0 èëè 1;
R5, è R6 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä; Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-; è d=0 èëè 1.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå ñ=0; Â
ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Ñ(Î)- èëè -S(O)2-; d=1 è R7 è R8 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî
âîäîðîä èëè àëêèë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå å=0; f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü; Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé R21O2SHNCO-
è R21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå å=0; f=0
èëè 1; D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü; Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé òåòðàçîëèë,
NH 2CO- èëè -ÑÎ2R21 è R21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè íèçøèé àëêèë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå å=0; f=0
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èëè 1; D ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O- èëè õèìè÷åñêóþ ñâ çü; Å ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèìè÷åñêóþ
ñâ çü; è Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé òåòðàçîëèë, NH2CO- èëè -CO2R21; è R21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
âîäîðîä èëè íèçøèé àëêèë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå å=0; f=1;
D ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Î- èëè õèìè÷åñêóþ ñâ çü; Å ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R11 è R12 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä èëè àëêèë; è Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé òåòðàçîëèë,
NH 2CO- èëè -CO2R21; è R21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè íèçøèé àëêèë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå å=2, òîãäà
ñîñåäíèå ðàäèêàëû R9, âç òûå âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ñ êîòîðûìè ñâ çàíû ðàäèêàëû
R9, îáðàçóþò ýòèëåíîâóþ ãðóïïó; f=0; D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü; è Z
ïðåäñòàâë åò ñîáîé -CO2R21; è R21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå å=0; f=3;
D ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-; Å ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R 11 è R12 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä èëè àëêèë, èëè, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
èç R11 ïðåäñòàâë åò ñîáîé êàðáîêñèë èëè àëêîêñèêàðáîíèë; Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé
òåòðàçîëèë èëè -CO2R21; è R21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè íèçøèé àëêèë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè , ãäå å=0; f=1,
2 èëè 3; D ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Ñ(Î)-; Å ïðåäñòàâë åò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R 11 è R12 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä èëè àëêèë; Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé òåòðàçîëèë
èëè -CO2R21; è R21 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè íèçøèé àëêèë.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ïî
èçîáðåòåíèþ, ãäå ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé õèíîëèíèë,

õèíîêñàëèíèë, õèíîêñàçîëèíèë, èçîõèíîëèíèë. N-àëêèëõèíîëèí-4-îíèë, õèíàçîëèí-4-îíèë,
áåíçîêñàçîëèë, áåíçèìèäàçîëèë, áåíçîòèàçîëèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèîôåíèë,
èíäîëèíèë, îêñàçîëèë, òèàçîëèë, îêñàäèàçîëèë, èçîêñàçîëèë, èìèäàçîëèë, ïèðàçîëèë,
òèàäèàçîëèë, òðèàçîëèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèíèë, ïèðàçèíèë, ïèðèäàçèíèë, ôåíèë èëè
íàôòàëåíèëüíóþ ãðóïïó, ãäå çàìåñòèòåëü ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåñòèòåëü êîëüöåâîé
ñèñòåìû, îïðåäåëåííûé çäåñü, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé èç ãðóïïû,
ñîñòî ùåé èç ôåíèëà, çàìåùåííîãî ôåíèëà, òèåíèëà, çàìåùåííîãî òèåíèëà, öèêëîàëêèëà,
íèçøåãî àëêèëà, ðàçâåòâëåííîãî àëêèëà, ôòîðà, õëîðà, àëêîêñè, àðàëêèëîêñè,
òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòèëîêñè.

Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ïî
èçîáðåòåíèþ, ãäå ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë, 3-

çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë, 4-çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë, 6-çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë èëè
7-çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë; íåçàìåùåííûé õèíîçàëèí-2-èë, 3-çàìåùåííûé õèíîçàëèí-2-
èë, 6-çàìåùåííûé õèíîçàëèí-2-èë èëè 3,6-äèçàìåùåííûé õèíîçàëèí-2-èë; íåçàìåùåííûé
õèíàçîëèí-2-èë, 4-çàìåùåííûé õèíàçîëèí-2-èë èëè 6-çàìåùåííûé õèíàçîëèí-2-èë;
íåçàìåùåííûé èçîõèíîëèí-3-èë, 6-çàìåùåííûé èçîõèíîëèí-3-èë èëè 7-çàìåùåííûé
èçîõèíîëèí-3-èë; 3-çàìåùåííûé õèíàçîëèí-4-îí-2-èë; N-çàìåùåííûé õèíîëèí-4-îí-2-èë; 2-
çàìåùåííûé îêñàçîë-4-èë èëè 2,5-äèçàìåùåííûé îêñàçîë-4-èë; 4-çàìåùåííûé îêñàçîë-2-
èë èëè 4,5-äèçàìåùåííûé îêñàçîë-2-èë; 2-çàìåùåííûé òèàçîë-4-èë èëè 2,5-äèçàìåùåííûé
òèàçîë-4-èë; 4-çàìåùåííûé òèàçîë-2-èë èëè 4,5-äèçàìåùåííûé òèàçîë-2-èë; 5-çàìåùåííûé
[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èë; 3-çàìåùåííûé[1,2,4]îêñàäèàçîë-5-èë; 5-çàìåùåííûé èìèäàçîë-2-
èë èëè 3,5-äèçàìåùåííûé èìèäàçîë-2-èë; 2-çàìåùåííûé èìèäàçîë-5-èë èëè 2,3-
äèçàìåùåííûé èìèäàçîë-5-èë; 3-çàìåùåííûé èçîêñàçîë-5-èë; 5-çàìåùåííûé èçîêñàçîë-3-
èë; 5-çàìåùåííûé[1,2,4]òèàäèàçîë-3-èë; 3-çàìåùåííûé[1,2,4]òèàäèàçîë-5-èë; 2-
çàìåùåííûé[1,3,4]òèàäèàçîë-5-èë; 2-çàìåùåííûé[1,3,4]îêñàäèàçîë-5-èë; 1-çàìåùåííûé
ïèðàçîë-3-èë; 3-çàìåùåííûé ïèðàçîë-5-èë; 3-çàìåùåííûé[1,2,4]òðèàçîë-5-èë; 1-
çàìåùåííûé[1,2,4]-òðèàçîë-3-èë; 3-çàìåùåííûé ïèðèäèí-2-èë, 5-çàìåùåííûé ïèðèäèí-2-
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èë, 6-çàìåùåííûé ïèðèäèí-2-èë èëè 3,5-äèçàìåùåííûé ïèðèäèí-2-èë; 3-çàìåùåííûé
ïèðàçèí-2-èë, 5-çàìåùåííûé ïèðàçèí-2-èë, 6-çàìåùåííûé ïèðàçèí-2-èë èëè 3,5-
äèçàìåùåííûé ïèðàçèí-2-èë; 5-çàìåùåííûé ïèðèìèäèí-2-èë èëè 6-çàìåùåííûé
ïèðèìèäèí-2-èë; 6-çàìåùåííûé ïèðèäàçèí-3-èë èëè 4,6-äèçàìåùåííûé ïèðèäàçèí-3-èë;
íåçàìåùåííûé íàôòàëèí-2-èë,3-çàìåùåííûé íàôòàëèí-2-èë, 4-çàìåùåííûé íàôòàëèí-2-
èë, 6-çàìåùåííûé íàôòàëèí-2-èë èëè 7-çàìåùåííûé íàôòàëèí-2-èë; 2-çàìåùåííûé
ôåíèë, 4-çàìåùåííûé ôåíèë èëè 2,4-äèçàìåùåííûé ôåíèë; íåçàìåùåííûé áåíçîòèàçîë-
2-èë èëè 5-çàìåùåííûé áåíçîòèàçîë-2-èë; íåçàìåùåííûé áåíçîêñàçîë-2-èë èëè 5-
çàìåùåííûé áåíçîêñàçîë-2-èë; íåçàìåùåííûé áåíçèìèäàçîë-2-èë èëè 5-çàìåùåííûé
áåíçèìèäàçîë-2-èë; íåçàìåùåííûé òèîôåí-2-èë, 3-çàìåùåííûé òèîôåí-2-èë, 6-
çàìåùåííûé òèîôåí-2-èë èëè 3,6-äèçàìåùåííûé òèîôåí-2-èë; íåçàìåùåííûé
áåíçîôóðàí-2-èë, 3-çàìåùåííûé áåíçîôóðàí-2-èë, 6-çàìåùåííûé áåíçîôóðàí-2-èë èëè
3,6-äèçàìåùåííûé áåíçîôóðàí-2-èë; 3-çàìåùåííûé áåíçîôóðàí-6-èë èëè 3,7-
äèçàìåùåííûé áåíçîôóðàí-6-èë, ãäå çàìåñòèòåëü ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåñòèòåëü
êîëüöåâîé ñèñòåìû, îïðåäåëåííûé çäåñü, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî çàìåñòèòåëü, âûáðàííûé
èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç ôåíèëà, çàìåùåííîãî ôåíèëà, òèåíèëà, çàìåùåííîãî òèåíèëà,
öèêëîàëêèëà, íèçøåãî àëêèëà, ðàçâåòâëåííîãî àëêèëà, ôòîðà, õëîðà, àëêîêñè,
àðàëêèëîêñè, òðèôòîðìåòèëà è òðèôòîðìåòèëîêñè.

Äðóãèì áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå
ïî èçîáðåòåíèþ, ãäå R1 è R2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, îáà, Í, à=1, À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Î- è
b=0.

Äðóãèì áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå
ïî èçîáðåòåíèþ, ãäå R1 è R2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, îáà, Í, à=2, À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Î- è
b=0.

Äðóãèì áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå
ïî èçîáðåòåíèþ, ãäå à=0, À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Î- èëè -NR13-; R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
âîäîðîä èëè àëêèë; R3 è R4 ïðåäñòàâë þò ñîáîé îáà íåçàâèñèìî âîäîðîä; è b=1.

Äðóãèì áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå
ïî èçîáðåòåíèþ, ãäå à=0, À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Î- èëè -NR13-; R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
âîäîðîä èëè àëêèë; R3 è R4 ïðåäñòàâë þò ñîáîé îáà íåçàâèñèìî âîäîðîä; b=1; è ArI
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 3-çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë, 4-çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë, 6-
çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë, 7-çàìåùåííûé õèíîëèí-2-èë, íåçàìåùåííûé õèíîêñàëèí-2-èë,
3-çàìåùåííûé õèíîêñàëèí-2-èë, 6-çàìåùåííûé õèíîêñàëèí-2-èë, 3,6-äèçàìåùåííûé
õèíîêñàëèí-2-èë, íåçàìåùåííûé õèíàçîëèí-2-èë, 4-çàìåùåííûé õèíàçîëèí-2-èë, 6-
çàìåùåííûé õèíàçîëèí-2-èë, íåçàìåùåííûé èçîõèíîëèí-3-èë, 6-çàìåùåííûé èçîõèíîëèí-
3-èë, 7-çàìåùåííûé èçîõèíîëèí-3-èë, 4-çàìåùåííûé îêñàçîë-2-èë, 4,5-äèçàìåùåííûé
îêñàçîë-2-èë, 4-çàìåùåííûé òèàçîë-2-èë, 4,5-äèçàìåùåííûé òèàçîë-2-èë, 5-çàìåùåííûé
èìèäàçîë-2-èë, 3,5-äèçàìåùåííûé èìèäàçîë-2-èë, 1-çàìåùåííûé ïèðàçîë-3-èë, 3-
çàìåùåííûé ïèðàçîë-5-èë, 3-çàìåùåííûé ïèðèäèí-2-èë, 5-çàìåùåííûé ïèðèäèí-2-èë, 6-
çàìåùåííûé ïèðèäèí-2-èë èëè 3,5-äèçàìåùåííûé ïèðèäèí-2-èë, 3-çàìåùåííûé ïèðàçèí-2-
èë, 5-çàìåùåííûé ïèðàçèí-2-èë, 6-çàìåùåííûé ïèðàçèí-2-èë, 3,5-äèçàìåùåííûé ïèðàçèí-
2-èë, 5-çàìåùåííûé ïèðèìèäèí-2-èë, 6-çàìåùåííûé ïèðèìèäèí-2-èë, 6-çàìåùåííûé
ïèðèäàçèí-3-èë, 4,6-äèçàìåùåííûé ïèðèäàçèí-3-èë, íåçàìåùåííûé áåíçîòèàçîë-2-èë, 5-
çàìåùåííûé áåíçîòèàçîë-2-èë, íåçàìåùåííûé áåíçîêñàçîë-2-èë, 5-çàìåùåííûé
áåíçîêñàçîë-2-èë, íåçàìåùåííûé áåíçèìèäàçîë-2-èë, 5-çàìåùåííûé áåíçèìèäàçîë-2-èë, 3-
çàìåùåííûé áåíçîôóðàí-6-èë èëè 3,7-äèçàìåùåííûé áåíçîôóðàí-6-èë.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I, èçîáðàæåííîå
ôîðìóëîé (Ia) íèæå:
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ãäå
è ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî àðèë, êîíäåíñèðîâàííûé

àðèëöèêëîàëêåíèë, êîíäåíñèðîâàííûé àðèëöèêëîàëêèë, êîíäåíñèðîâàííûé
àðèëãåòåðîöèêëåíèë, êîíäåíñèðîâàííûé àðèëãåòåðîöèêëèë, ãåòåðîàðèë, êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîàðèëöèêëîàëêåíèë, êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëöèêëîàëêèë, êîíäåíñèðîâàííûé
ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëåíèë èëè êîíäåíñèðîâàííûé ãåòåðîàðèëãåòåðîöèêëèë;

c+d=1 èëè 2;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
R5, R6, R7, R8 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé R21O2C-, R21OC-, öèêëîèìèä, -CN, R21O2SHNCO-, R21O2SHN-,

(R 21)2NCO-, R21O-2,4-òèàçîëèäèíäèîíèë èëè òåòðàçîëèë;
R' è R'' ïðåäñòàâë þò ñîáîé çàìåñòèòåëè êîëüöåâîé ñèñòåìû, îïðåäåëåííûå çäåñü,

áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî, R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë, ãàëîãåí, àëêîêñè, àðèëîêñè
èëè àðàëêèë; è R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë èëè ãàëîãåí.

Äðóãèì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I, èçîáðàæåííîå
ôîðìóëîé (Ia) íèæå:

ãäå:
à=0-2;
b=0-1;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Î- èëè -NR13-;
c+d=1 èëè 2;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
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R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7 è R8 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä;
R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R22OC- èëè àëêèë;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé -CO2H;
R' è R'' ïðåäñòàâë þò ñîáîé çàìåñòèòåëè êîëüöåâîé ñèñòåìû, îïðåäåëåííûå çäåñü,

áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî, R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë, ãàëîãåí, àëêîêñè, àðèëîêñè
èëè àðàëêèë; è R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë èëè ãàëîãåí.

Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû
I, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:

à=1 èëè 2;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
R1, R2, R7 è R8 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä;

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë;

ñ=0;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=1;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, ãàëîãåí èëè áåíçèëîêñè;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé -CO2Í.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

I, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:
à=1 èëè 2;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
R1, R2, R5 è R6 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä;

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë;

ñ=1;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=0;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, ãàëîãåí èëè áåíçèëîêñè;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÎ2Í.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

I, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:
à=1 èëè 2;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
R1, R2, R7, R8, R11 è R12 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî âîäîðîä;
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ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë;

ñ=0;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=1;
å=0;
f=1;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÎ2Í.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

I, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:
à=1;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
ñ=0-1;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=0 èëè 1, ãäå c+d=1 èëè 2;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, àðàëêîêñè èëè ãàëîãåí;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé -CO2Í.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

I, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:
à=1;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
ñ=0;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=1;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé -CO2H.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

1, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:
è ïðåäñòàâë þò ñîáîé àðèë èëè ãåòåðîàðèë;

à=1;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
ñ=0;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=1;
å=0;
f=0;

Ñòðàíèöà: 29

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÎ2Í.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

I, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:
ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àçàãåòåðîàðèë;

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë;

à=1;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
ñ=0;
Â ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=1;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé CO2H.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì àñïåêòîì äàííîãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

I, èçîáðàæåííîå ôîðìóëîé (Ia), ãäå:
ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ õèíîëèíèëüíóþ èëè 5-÷ëåííóþ

ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó, ãäå ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà çàìåùåíà íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì
ôåíèëîì èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì öèêëîãåêñèëîì;

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë;

à=1;
À ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
b=0;
ñ=0;
Â  ïðåäñòàâë åò ñîáîé -O-;
d=1;
å=0;
f=0;
D è Å ïðåäñòàâë þò ñîáîé õèìè÷åñêóþ ñâ çü;
R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R'' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë;
Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÑÎ2Í.
Ïðåäëàãàåìûå ñîåäèíåíè  âûáðàíû èç ãðóïïû,  ñîñòî ùåé èç
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Ïðåäïî÷òèòåëüíî ñîåäèíåíè  âûáðàíû èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç

Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè  âûáðàíû èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç

Ïðåäïî÷òèòåëüíîå ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, êîòîðîå  âë åòñ  ñåëåêòèâíûì
äë  ÏÏÀÐα, ïðåäñòàâë åò ñîáîé

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè  âë þòñ 

Äàííîå èçîáðåòåíèå îõâàòûâàåò âñå êîìáèíàöèè îòìå÷åííûõ â íåì ïðåäïî÷òèòåëüíûõ
Ñòðàíèöà: 31
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àñïåêòîâ èçîáðåòåíè .
Ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ìîæíî ïîëó÷àòü ïî ñåãìåíòàì, êàê

îáùåïðèí òî äë  äëèííîöåïî÷å÷íîé ìîëåêóëû. Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì, óäîáíî
ñèíòåçèðîâàòü ýòè ìîëåêóëû, èñïîëüçó  ðåàêöèè êîíäåíñàöèè ïðè À, Â è D ïîëîæåíè õ
(ñàéòàõ) ìîëåêóëû. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîæíî ïîëó÷èòü, ïðèìåí   èçâåñòíûå ñïîñîáû
èëè ïðèñïîñàáëèâà  èçâåñòíûå ñïîñîáû, êîòîðûå èñïîëüçîâàëèñü ïðåæäå èëè îïèñàíû â
ëèòåðàòóðå. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîæíî ïîëó÷èòü îáùåïðèçíàííûìè ñïîñîáàìè èç
èçâåñòíûõ ñîåäèíåíèé èëè ëåãêî ïîëó÷àåìûõ ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé. Òàêèì îáðàçîì,
÷òîáû ïîëó÷èòü ñîåäèíåíèå íèæå ïðèâîäèìîé ôîðìóëû, ãäå Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé îáû÷íî
CN èëè CO2R,

ìîæíî èñïîëüçîâàòü íèæåñëåäóþùèå ðåàêöèè èëè êîìáèíàöèè èç ýòèõ ðåàêöèé:
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Â âûøåóïîì íóòûõ ñõåìàõ (1-3), ìîæíî èñïîëüçîâàòü ðåàêöèþ çàìåùåíè , êîãäà À, Â è
D ïðåäñòàâë þò ñîáîé Î, S èëè NR, è L ïðåäñòàâë åò ñîáîé óäàë åìóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê
ãàëîãåí, òîçèëàò èëè ìåçèëàò. Êîãäà À, Â èëè D ïðåäñòàâë þò ñîáîé Î èëè S, ìîæåò áûòü
èñïîëüçîâàíî îñíîâàíèå, òàêîå êàê ãèäðèä íàòðè , ãèäðîêñèä íàòðè , êàðáîíàò êàëè  èëè
òðèýòèëàìèí.

Àëüòåðíàòèâíîé ðåàêöèåé ñâ çûâàíè   âë åòñ  ðåàêöè  Mitsunobu
(äèýòèëàçîäèêàðáîêñèëàò/òðèôåíèëôîñôèí, ñìîòðè Synthesis, 1981, 1). Ýòó õèìèþ ìîæíî
èñïîëüçîâàòü äë  êîíäåíñàöèè ôðàãìåíòîâ, êîãäà ôóíêöèîíàëüíîñòü ñêëîííà ê ýòîé
ðåàêöèè. Ïðèìåðîì äàííîãî ìîæåò áûòü ñâ çûâàíèå ñîåäèíåíèé ñõåìû I, ãäå ôîðìóëà VI
(L=OH, a>0) è ôîðìóëà VII (À=Î, b=0).

Òåìïåðàòóðû ðåàêöèé íàõîä òñ  â äèàïàçîíå îò îêîëî -78°Ñ äî 80°Ñ è âðåìåíà ðåàêöèé
âàðüèðóþòñ  îò îêîëî 1 äî 48 ÷àñîâ. Ðåàêöèè îáû÷íî îñóùåñòâë þò â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, êîòîðûé îáû÷íî ðàñòâîð åò ðåàãåíòû. Ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò, íî èìè íå
îãðàíè÷èâàþòñ , N,N-äèìåòèëôîðìàìèä, àöåòîí, àöåòîíèòðèë, òåòðàãèäðîôóðàí.

Àëüòåðíàòèâíî, ðåàêöèè, óêàçàííûå íà ñõåìàõ 1-3, ìîæíî ïðîâîäèòü, èñïîëüçó 
ôðàãìåíò èçîáðàæåííîé ôîðìóëû. Íàïðèìåð, êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå 4, ñîåäèíåíèå
ôîðìóëû (VI) (Ñõåìà I) ìîæåò áûòü îáúåäèíåíî ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (VII), ãäå ôîðìóëà
VII íåîá çàòåëüíî ñîäåðæèò ArIII è Z. Ýòó ñèñòåìó îáîçíà÷åíèé, èñïîëüçóåìóþ äë 
ôîðìóëû VII íà ñõåìå 4, èñïîëüçóþò íà ïðîò æåíèè äàííîãî äîêóìåíòà è èñïîëüçóþò äë 
ïðåäñòàâëåíè  â îáîáùåííîì âèäå îïèñàííîé ðåàêöèè. Ñëåäîâàòåëüíî, âñå èç ðåàêöèé
ñõåì 1-3 ìîãóò áûòü îñóùåñòâëåíû, êàê ïîêàçàíî, èëè ïóòåì èñïîëüçîâàíè  ôðàãìåíòà
èçîáðàæåííîé ôîðìóëû. Â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ, êîãäà èñïîëüçóþò ôðàãìåíò ôîðìóëû,
ìîæåò ïîòðåáîâàòüñ  èñïîëüçîâàíèå çàùèòíîé ãðóïïû.

Îäèí ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, ãäå Z=òåòðàçîë, çàêëþ÷àåòñ  âî âçàèìîäåéñòâèè
ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè , ãäå Z=CN, ñ àçèäîì íàòðè  è õëîðèäîì àììîíè  ïðè
ïîâûøåííîé òåìïåðàòóðå.

Îäèí ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, ãäå Z=CO2H, çàêëþ÷àåòñ  â ãèäðîëèçå
ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè , ãäå Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé CN èëè CO2H. Ãèäðîëèç ìîæíî
ïðîâîäèòü â êèñëûõ èëè îñíîâíûõ óñëîâè õ, ïðè÷åì ïðåäïî÷òèòåëåí ñïîñîá ïðîâåäåíè  â
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ïðèñóòñòâèè ãèäðîêñèäà íàòðè  èëè êàëè  â ïðîòîííîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê âîäíûé
ýòàíîë, ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 20°Ñ äî 100°Ñ.

Àëüòåðíàòèâíûé ñïîñîá ïðåîáðàçîâàíè  íèòðèëà â êàðáîíîâóþ êèñëîòó ñîñòîèò â
âîññòàíîâëåíèè íèòðèëà â ñîîòâåòñòâóþùèé àëüäåãèä, èñïîëüçó  âîññòàíàâëèâàþùèé
àãåíò, òàêîé êàê äèèçîáóòèëàëþìèíèéãèäðèä, ñ ïîñëåäóþùèì îêèñëåíèåì àëüäåãèäà â
êàðáîíîâóþ êèñëîòó, èñïîëüçó  ðåàãåíò, òàêîé êàê õëîðèò íàòðè , äèãèäðîôîñôàò íàòðè ,
èçîáóòåí (ñìîòðè, JACS 1980, 45, 1176) èëè äðóãèå ñòàíäàðòíûå óñëîâè .

Äðóãîé àëüòåðíàòèâíûé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, ãäå Z=CO2H, çàêëþ÷àåòñ  â
îêèñëåíèè ïåðâè÷íîãî ñïèðòà, èñïîëüçó  ñîîòâåòñòâóþùèé îêèñëèòåëü, òàêîé êàê PDC â
ÄÌÔ (DMF), RuCl3/NaIO4 â ñìåñè âîäà/àöåòîíèòðèë/CCl4 (3:2:2), èëè Swern ñèñòåìó (äë 
ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íîãî àëüäåãèäà, çàòåì îêèñëåíèå ýòîé ôóíêöèîíàëüíîñòè â
êàðáîíîâóþ êèñëîòó, êàê îïèñàíî âûøå).

Íåêîòîðûå äðóãèå ñïîñîáû ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, ãäå Z=CO2H, ïîêàçàíû íà ñõåìå 5.
Êàðáîíîâóþ êèñëîòó (2) ìîæíî ãåíåðèðîâàòü íåïîñðåäñòâåííî ãàëîãåí-ìåòàëë îáìåíîì
ñîîòâåòñòâóþùåãî àðîìàòè÷åñêîãî ãàëîãåíèäà (1) ñ àëêèëëèòèåâûì ðåàãåíòîì, òàêèì êàê í-
áóòèëëèòèé, ñ ïîñëåäóþùèì ãàøåíèåì ïîëó÷åííîãî àíèîíà äèîêñèäîì óãëåðîäà.
Àëüòåðíàòèâíî, ìîæíî îñóùåñòâèòü àëêîêñè-êàðáîíèëèðîâàíèå àðîìàòè÷åñêîãî áðîìèäà,
èîäèäà èëè òðèôëàòà â àòìîñôåðå ìîíîêñèäà óãëåðîäà â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî ñïèðòà
(îáû÷íî ìåòàíîëà), èñïîëüçó  êàòàëèçàòîð, òàêîé êàê Pd(PPh3)2Cl2/Et2NH,
Pd(Ph 2P(CH2)3PPh2/Et3N èëè àëüòåðíàòèâíî êàòàëèçàòîð êîáàëüòà, ò.å. Ñî(ÎÀñ)2, ïëþñ
îñíîâàíèå (NaH èëè Ê2ÑÎ3). Ïîëó÷åííûé áåíçîàò (3) çàòåì ïðåâðàùàþò â áåíçîéíóþ
êèñëîòó ãèäðîëèçîì, êàê îïèñàíî âûøå.

Ïîëó÷åíèå ïðîèçâîäíûõ ôåíèëóêñóñíîé êèñëîòû ìîæíî îñóùåñòâèòü èç
ñîîòâåòñòâóþùåãî àðèëãàëîãåíèäà èëè òðèôëàòà, êàê èëëþñòðèðîâàíî íà ñõåìå 6. Òàêîå
ñâ çûâàíèå äàííîãî òèïà ñîåäèíåíè  ñ âèíèëñòàííàíîì ñ èñïîëüçîâàíèåì ïàëëàäèåâîãî
êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê Pd(OAc)2, Ð(î-òîëèë)3 äàåò îëåôèí, (5). Ãèäðîáîðèðîâàíèå
äàííîãî ïðîèçâîäíîãî âèíèëáåíçîëà ñ ïîñëåäóþùèì îêèñëåíèåì ïîëó÷åííîãî ïåðâè÷íîãî
ñïèðòà îêèñëèòåëåì, òàêèì êàê ðåàãåíò Äæîíñà (Jones'), îáåñïå÷èâàåò ôåíèëóêñóñíóþ
êèñëîòó (6).

Â îäíîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ArI ìîæåò ïðåäñòàâë òü
ï òè÷ëåííûé êîëüöåâîé ãåòåðîöèêë, òåì ñàìûì ïîðîæäà  ñòðóêòóðû îáùåé ôîðìóëû,
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ïðåäñòàâëåííûå íà Ôèã.1.

Â ÷àñòíîñòè, ãåòåðîöèêë ìîæåò ïðåäñòàâë òü çàìåùåííûé òèàçîë, îêñàçîë, îêñàäèàçîë,
èìèäàçîë, èçîêñàçîë, ïèðàçîë, òèàäèàçîë èëè òðèàçîë. Ýòè ñèñòåìû ìîæíî ïîëó÷èòü,
èñïîëüçó  ñïîñîáû, èçâåñòíûå â õèìè÷åñêîé ëèòåðàòóðå (ñìîòðè îáçîðû Katritzky, A.R.;
Rees, C.W. Eds. Comprehensive Heterocyclic Chemistry, Vol. 5; Pergamon Press (1984);
Katritzky, A.R.; Rees, C.W.; Scriven, E.F.V. Eds. Comprehensive Heterocyclic
Chemistry II; Vols 3&4, Pergamon Press (1996) ). Áîëåå êîíêðåòíî, îêñàçîëû, èìèäàçîëû è
òèàçîëû ìîæíî ïîëó÷èòü ñëè íèåì àìèäà, àìèäèíà èëè òèîàìèäà, ñîîòâåòñòâåííî,
ñ α-ãàëîãåíêåòîíîì ïðè òåìïåðàòóðàõ â äèàïàçîíå îò îêîëî 40°Ñ äî 150°Ñ (Ñõåìà 7).

Ýòè ðåàêöèè ìîæíî îñóùåñòâë òü â íåðàçáàâëåííîì ñîñòî íèè, èëè â ðàñòâîðèòåëå,
òàêîì êàê òîëóîë, äèõëîðáåíçîë èëè ýòàíîë. Çàìåùåííûå îêñàçîëû ìîæíî òàêæå ïîëó÷èòü
èç äèàçîêåòîíà è íèòðèëà, èñïîëüçó  BF3-ýòåðàò (Ñõåìà 8), Ibata, Ò; Isogami, Y. Bull.
Chem. Soc. Jpn. 1989, 62, 618).

1,2,4-Îêñàäèàçîëû ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì íèòðèëà ñ ãèäðîêñèëàìèíîì ñ
ïîñëåäóþùåé êîíäåíñàöèåé ïîëó÷åííîãî ãèäðîêñèàìèäèíà ñ õëîðàíãèäðèäîì â
ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  è íàãðåâàíèåì àääóêòà â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òîëóîë èëè
äèõëîðáåíçîë, ÷òîáû îñóùåñòâèòü çàìûêàíèå êîëüöà. (Scheme 9, Banavara, L.M.; Beyer,
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Ò.A.; Scott, P.J.; Aldinger, C.E.; Dee, M.F.; Siegel, T.W.; Zembrowsky, W.J. J. Med.
Chem., 1992, 35, 457).

1,3,4-îêñàäèàçîëû ïîëó÷àþò (Ñõåìà 10) êîíäåíñàöèåé àöèëãèäðàçèäà ñ ñèíòîíîâîé
êèñëîòîé (òàêèì êàê ñëîæíûé ýôèð, õëîðàíãèäðèä êàðáîíîâîé êèñëîòû, àöèëàçèä), çàòåì
öèêëèçàöèåé ïîëó÷åííîãî äèàöèë-ãèäðàçèäà ïðè íàãðåâàíèè â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
áåíçîë èëè ýòàíîë, ñ èëè áåç êèñëîòíîãî êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê ñåðíà  êèñëîòà
(ïðèìåðû ñìîòðè Weidinger, H.; Kranz, J. Cheia. Ber., 1963, 96, 1049 and Vakula, T.R.;
Srinivarsan, V.R. Indian J. Chem., 1973, 11, 732).

Çàìåùåííûå 1,2,4-òèàäèàçîëû ìîæíî ïîëó÷èòü êîíäåíñàöèåé òèîàìèäà ñ ïðîèçâîäíûì
N,N-äèìåòèëàìèä äèìåòèëàöåòàë  â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê áåíçîë (Scheme 11, MacLeod,
A.; Baker, R.; Freedman, S.F.; Patel, S.; Merchant, K.J.; Roe, M. Saunders, J. Med.
Chem., 1990, 33, 2052, à òàêæå Patzel, Ì. Liebscher, J.; Siegfried, A. Schmitz, E.
Synthesis, 1990, 1071) ñ ïîñëåäóþùåé ðåàêöèåé ñ ýëåêòðîôèëüíûì àìèíèðóþùèì àãåíòîì,
òàêèì êàê ìåçèòèëñóëüôîíèëîêñèàìèí, â ìåòàíîëå, èëè äèàëêèëîêñàçèðèäèí â
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òîëóîë.

Â äðóãîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArI ìîæåò áûòü 1,3,4-
òèàäèàçîëîì. Ýòó ñèñòåìó ñîáèðàþò êîíäåíñàöèåé äèòèîýôèðà ñ ñîëüþ èìèäàòíîãî ýôèðà
â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ýòàíîë, ïðè òåìïåðàòóðå ìåæäó êîìíàòíîé òåìïåðàòóðîé è
òåìïåðàòóðîé îáðàçîâàíè  ôëåãìû (Ñõåìà 12, Stillings, M.R.; Welbourn, A.P.; Walter,
D.S. J. Med. Cheia., 1986, 29, 2280). Ïðåäøåñòâåííèê äèòèîýôèðà ïîëó÷àþò èç
ñîîòâåòñòâóþùåãî ðåàãåíòà Ãðèíü ðà è äèñóëüôèäà óãëåðîäà/MeI. Èìèäàòíûé ýôèð
ïîëó÷àþò èç ñîîòâåòñòâóþùåãî íèòðèëà ðåàêöèåé ñ HCl-ãàçîì â ïðèñóòñòâèè
ñîîòâåòñòâóþùåãî ñïèðòà.
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Ïèðàçîëû ìîæíî ïîëó÷èòü êîíäåíñàöèåé 1,3-äèêåòîíà (Ñõåìà 13) èëè ñèíòåòè÷åñêîãî
ýêâèâàëåíòà ñ çàìåùåííûì ãèäðàçèíîì (íàïðèìåð, (3-àìèíîåíîí. Alberola, A.; Calvo, L.;
Ortega, A.G.; Sadaba, M.L.; Sanudo, M.C.; Granda, S.G.; Rodriguez, E.G.,
Heterocycles, 1999, 51, 2675).

Àíàëîãè÷íî, èýîêñàçîëû ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì 1,3-äèêàðáîíèëüíîãî
ñîåäèíåíè  ñ ãèäðîêñèëàìèíîì (Ñõåìà 14. Pei, Y.; Wickham, B.O.S.; Tetrahedron Letts,
1993, 34, 7509) â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ýòàíîë, ïðè òåìïåðàòóðå îò 22°Ñ äî òåìïåðàòóðû
îáðàçîâàíè  ôëåãìû.

Àëüòåðíàòèâíî, èçîêñàçîëû ìîæíî ïîëó÷èòü êîíäåíñàöèåé ãèäðîêñàìèëõëîðèäà ñ
àëêèíîì (Ñõåìà 15, Kano, H.; Adachi, I.; Kido, R.; Hirose, K.J. Med. Chem. 1967, 10,
411) â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê òðèýòèëàìèí. Çâåíî ãèäðîêñàìèëõëîðèäà ìîæíî,
â ñâîþ î÷åðåäü, ïîëó÷èòü èç ñîîòâåòñòâóþùåãî îêñèìà îêèñëåíèåì ãàçîì-õëîðîì ïðè
íèçêîé òåìïåðàòóðå (òàêîé êàê -60°Ñ) â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ïðîñòîé ýôèð (Casanti,
G. Ricca, A. Tetrahedron Lett., 1967, 4, 327).
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Òðèàçîëû ïîëó÷àþò ðåàêöèåé Ýéíãîðí-Áðóíåðà èëè åå ðàçíîâèäíîñòüþ (Ñõåìà 16)

Êðîìå òîãî, 5-ãèäðîêñèìåòèëçàìåùåííûå 1,2,4-òðèàçîëû ìîæíî ïîëó÷èòü êîíäåíñàöèåé
èìèäàòíîãî ýôèðà ñî çâåíîì 2-ãèäðîêñèàöåòîãèäðàçèäà (Ñõåìà 17, Browne, E.J.; Nunn,
E.E.; Polya, J.B. J. Chem. Soc., Ñ 1970, 1515).

Ïîëó÷åííûå òàêèì îáðàçîì ï òè÷ëåííûå ãåòåðîöèêëû ìîæíî, â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ,
ñâ çàòü íåïîñðåäñòâåííî ñ ôðàãìåíòîì, ñîäåðæàùèì ArII, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíóþ
ìåòîäîëîãèþ, äåòàëüíî îïèñàííóþ â äðóãîì ìåñòå îïèñàíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  (Ñõåìû
1-4). Ýòè ñïîñîáû âêëþ÷àþò àëêèëèðîâàíèå ìåòàëëàëêîêñèäñîäåðæàùåãî ArII
õëîðìåòèëçàìåùåííûì ãåòåðîöèêëîì, èëè íàîáîðîò, àëêèëèðîâàíèå ãåòåðîöèêëà ñ
ïðèêðåïëåííûì ãèäðîêñèëîì (â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè ) õëîðìåòèëüíûì ðåàãåíòîì,
ñîäåðæàùèì ArII.

Ïðè äðóãîì ïîäõîäå ê êîíäåíñàöèè ôðàãìåíòîâ, çàìåñòèòåëè íà ïðåäâàðèòåëüíî
ïîëó÷åííîì ãåòåðîöèêëå ñíà÷àëà ìîäèôèöèðóþò, ÷òîáû âêëþ÷èòü ïîäõîä ùóþ
ðåàêöèîííîñïîñîáíóþ ôóíêöèîíàëüíîñòü, çàòåì ýòó ñèñòåìó ñâ çûâàþò ñ ôðàãìåíòîì,
ñîäåðæàùèì ArII. Íàïðèìåð (Ñõåìà 18), îáðàáîòêà 1,4-äèçàìåùåííîãî èìèäàçîëà
îñíîâàíèåì, òàêèì êàê í-áóòèëëèòèé, ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî -78°Ñ ñ ïîñëåäóþùèì
àëêèëèðîâàíèåì ïîëó÷åííîãî àíèîíà ýëåêòðîôèëîì, òàêèì êàê ýòèëåíîêñèä, îáåñïå÷èâàåò
ïîëó÷åíèå ãèäðîêñèýòèë-çàìåùåííîãî èìèäàçîëà (äðóãèìè èñïîëüçóåìûìè ýëåêòðîôèëàìè
 âë þòñ  ÄÌÔ èëè ôîðìàëüäåãèä). Íàïðèìåð, ñìîòðè Manoharan, T.S.; Brown, R.S. J. Org.
Cheia. 1989, 54, 1439). Ýòî ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå ìîæåò çàòåì áûòü ñâ çàíî ñ ArII
ôðàãìåíòîì, ñîäåðæàùèì àðîìàòè÷åñêèé ñïèðò ïîñðåäñòâîì ðåàêöèè Mitsunobu.
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Äðóãîé ïðèìåð òàêîãî îáùåãî ïîäõîäà ïðåäñòàâëåí íà ñõåìå 19. Çàìåñòèòåëü íà êîëüöå,
òàêîé êàê ñëîæíûé ýôèð, ìîæíî âîññòàíîâèòü äî ñîîòâåòñòâóþùåãî ñïèðòà, èñïîëüçó 
ðåàãåíò, òàêîé êàê ëèòèéàëþìèíèéãèäðèä èëè ëèòèéáîðãèäðèä, â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
ÒÃÔ èëè ïðîñòîé ýôèð. Çà ýòèì ñëåäóåò ãàëîãåíèðîâàíèå ïîëó÷åííîãî ñïèðòà ñèñòåìîé
ðåàãåíòîâ, òàêîé êàê NCS/Ph3Ð, Ph3Ð/Br2 èëè PBr3 (Pei, Y.; Wickham, Â.O.S.; Tetrahedron
Lett., 1993, 34, 7509). Ïîëó÷åííûé òàêèì ñïîñîáîì àëêèëãàëîãåíèä ìîæíî ñâ çàòü
íóêëåîôèëüíûì çàìåñòèòåëåì, ïðèêðåïëåííûì ê ArIl, èñïîëüçó  îñíîâàíèå, òàêîå
êàê Ê2ÑÎ3, â ñëó÷àå àðîìàòè÷åñêîãî ñïèðòà, (òèîë) èëè NaH â ñëó÷àå àëèôàòè÷åñêîãî
ñïèðòà (òèîëà).

Ïðè òðåòüåì îáùåì ïîäõîäå ê êîíäåíñàöèè ôðàãìåíòîâ, ArII ìîæíî âêëþ÷èòü â
ïðåäøåñòâåííèê ï òè÷ëåííîãî ãåòåðîöèêëà. Íàïðèìåð (Ñõåìà 20), àìèíèðîâàíèå 3-àðèë-
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ïðîïèîíàòà è îñåðíåíèå ïîëó÷åííîãî àìèäà îáåñïå÷èâàåò ïîäõîä ùóþ
ôóíêöèîíàëèçèðîâàííóþ ñèñòåìó äë  ñèíòåçà òèàçîëüíîãî êîëüöà. Àíàëîãè÷íî, ïîëó÷åíèå
òèîìî÷åâèíû èç àðèëìåòèëàìèíà (ïóòü Â) îáåñïå÷èâàåò ïîäõîä ùèé ïðåäøåñòâåííèê äë 
ñëè íè  ñ ?-ãàëîãåíêåòîíîì, ÷òî ïðèâîäèò ê ïîëó÷åíèþ 2-àìèíîçàìåùåííîãî òèàçîëà
(Collins, J.L.; Blanchard, S.G.; Boswell, G.E.; Charifson, P.S.; Cobb, J.E.; Henke,
B.R.; Hull-Ryde, E.A.; Kazmierski, W.M.; Lake, D.H.; Leesnitzer, L.M.; Lehmann, J.;
Lenhard, J.M.; Orband-Miller L.A.; Gray-Nunez, Y.; Parks, D.J.; Plunkett, K.D.; Tong,
Wei-Qin. J. Med. Chem. 1998, 41, 5037).

Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArI ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ï òè÷ëåííûé ãåòåðîöèêë îáùåé ôîðìóëû, ïðåäñòàâëåííûé íà Ôèãóðå 2.

Â ÷àñòíîñòè, ýòîò ãåòåðîöèêë ìîæåò áûòü ïèðàçîëîì, èìèäàçîëîì èëè òðèàçîëîì. Ýòè
ñèñòåìû ìîæíî ïîëó÷èòü àëêèëèðîâàíèåì N-íåçàìåùåííîãî ãåòåðîöèêëà, èñïîëüçó 
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îñíîâàíèå, òàêîå êàê ãèäðèä íàòðè , â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ÄÌÔ, ÒÃÔ, DMPU èëè
êîìáèíàöèè èç ýòèõ ðàñòâîðèòåëåé, ïðè èëè îêîëî 0°Ñ, è ýëåêòðîôèëüíîå ñîåäèíåíèå,
òàêîå êàê àëêèëãàëîãåíèä, öèêëè÷åñêèé êàðáîíàò èëè ýïîêñèä (Ñõåìà 21).

Ýòè ýëåêòðîôèëû ìîãóò âêëþ÷àòü ArII èëè ïðîäóêòû àëêèëèðîâàíè  ìîæíî äàëåå
ìîäèôèöèðîâàòü è ñâ çàòü ñ ôðàãìåíòîì, ñîäåðæàùèì ArII, íà ïîñëåäóþùåé ñòàäèè, êàê
îïèñàíî âûøå. Íàïðèìåð (Ñõåìà 22), 3,5-äèçàìåùåííûé ïèðàçîë ïîëó÷àþò
âçàèìîäåéñòâèåì àëüäåãèäà ñ β-òîçèëãèäðàçèíîôîñôîíàòîì, èñïîëüçó  îïóáëèêîâàííóþ
ìåòîäèêó (Almirante, N.; Benicchio, A.; Cerri, A.; Fedrizzi, G.; Marazzi, G.;
Santagostino, M. Synlett 1999, 299). Ýòî ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå çàòåì ìîæåò áûòü
àëêèëèðîâàíî ãèäðèäîì íàòðè /ýòèëåíêàðáîíàòîì â ÄÌÔ (â êà÷åñòâå êîíêðåòíîãî ïðèìåðà
ñìîòðè Collins, J.L.; Blanchard, S.G.; Boswell, G.E.; Charifson, P.S.; Cobb, J.E.;
Henke, B.R.; Hull-Ryde, E.A.; Kazmierski, W.M.; Lake, D.H.; Leesnitzer, L.M.;
Lehmann, J.; Lenhard, J.M.; Orband-Miller L.A.; Gray-Nunez, Y.; Parks, D.J.;
Plunkett, K.D.; Tong, Wei-Qin. J. Med. Chem. 1998, 41, 5037). Ýòî ïðîìåæóòî÷íîå
ñîåäèíåíèå ìîæåò áûòü, â ñâîþ î÷åðåäü, ñâ çàíî ñ ôðàãìåíòîì, ñîäåðæàùèì ArII,
ðåàêöèåé Mitsunobu, êàê îïèñàíî âûøå.

Â äðóãîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArI ïðåäñòàâë åò ñîáîé
çàìåùåííûé áåíçîë, ïèðèäèí, ïèðèìèäèí, ïèðàçèí èëè ïèðèäàçèí (Ôèãóðà 3). Ýòè ñèñòåìû
ìîæíî ïîëó÷èòü, ïðèìåí   íåêîòîðûå èç îáùèõ ñèíòåòè÷åñêèõ ñïîñîáîâ, äåòàëüíî
ðàññìîòðåííûõ â äðóãîì ìåñòå îïèñàíè  äàííîãî èçîáðåòåíè .
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Áîëåå êîíêðåòíî (Ñõåìà 23), îáðàáîòêà èçâåñòíîãî 5-áðîì-2-ìåòèëïèðèäèíà (Graf. J.
Prakt. Chem. 1932, 133, 19) LDA, çàòåì ôîðìàëüäåãèäîì â ÒÃÔ ïðè íèçêîé òåìïåðàòóðå
(îáû÷íî îêîëî -78°Ñ) ñ ïîñëåäóþùèì ñâ çûâàíèåì ïî Mitsunobu ïîëó÷åííîãî ñïèðòà ñ
àðîìàòè÷åñêèì ñïèðòîì, ñîäåðæàùèì ArII, äàåò ïðîèçâîäíîå áðîìïèðèäèíà, êîòîðîå çàòåì
ìîæíî ìîäèôèöèðîâàòü ñ ïîëó÷åíèåì ðàçëè÷íûõ àëêèë- è àðèëçàìåùåííûõ ïèðèäèíîâ
ïåðåêðåñòíûì ñâ çûâàíèåì ñ ñîîòâåòñòâóþùèì àëêèë- èëè àðèëîðãàíîìåòàëëè÷åñêèì
ñîåäèíåíèåì â óñëîâè õ êàòàëèçà ïàëëàäèåì èëè íèêåëåì (îáùèå îáçîðû ñìîòðè Knight,
D.W. and Billington, D.C. in Comprehensive Organic Synthesis Vol. 3, p.413, and 481,
Trost, B.M. and Fleming, I; Eds. Pergamon Press 1993).

Àíàëîãè÷íûå ìåòîäèêè ñ èñïîëüçîâàíèåì ñîîòâåòñòâóþùåãî 5-áðîì-2-ìåòèëïèðèìèäèíà
(Kosolapoff, G.M.; Roy, C.H. J. Org. Chem. 1961, 26, 1895), 2-èîä-5-ìåòèëïèðàçèíà
(Hirshberg, A.; Spoerr, P.E.; J. Org. Chem., 1961, 26, 1907) è 3-áðîì-6-
ìåòèëïèðèäàçèíà (Counotte-Potman, A.; van der Plas, H.C.; J. Heterocycllc Chem.,
1983, 20, 1259) îáåñïå÷èâàþò ïîäõîä ê ïîëó÷åíèþ ñîîòâåòñòâóþùèõ ïèðèìèäèíîâ,
ïèðàçèíîâ è ïèðèäàçèíîâ, ñîîòâåòñòâåííî.

Â äðóãîé ðàçíîâèäíîñòè äàííîãî îáùåãî êëàññà, ArI ïðåäñòàâë åò ñîáîé 3-ãåòåðîàòîì-
çàìåùåííûé ïèðèäàçèí. Íàïðèìåð (Ñõåìà 24), îáðàáîòêà èçâåñòíîãî 3,6-
äèáðîìïèðèäàçèíà àëêîêñèäîì ìåòàëëà (ñîäåðæàùèì ArII, è ïîëó÷åííûì èç
ñîîòâåòñòâóþùåãî ñïèðòà è ãèäðèäà íàòðè ) â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ÄÌÑÎ,
îáåñïå÷èâàåò àëêîêñèçàìåùåííûé áðîìïèðèäàçèí. Áðîìèä ìîæåò áûòü òðàíñôîðìèðîâàí
â ð ä çàìåñòèòåëåé, êàê îïèñàíî âûøå äë  ïèðèäèíîâ. Â ÷àñòíîñòè, ñâ çûâàíèå ïî Ñóçóêè
ñ áîðîíîâîé êèñëîòîé â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  è ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçàòîðà îáåñïå÷èâàåò
ñîîòâåòñòâóþùèå àðèëçàìåùåííûå ïèðèäàçèíû.
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Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArI ìîæåò áûòü çàìåùåííûì
õèíîêñàëèíîì (Ôèãóðà 4). Ýòè ñèñòåìû êîíñòðóèðóþòñ  êîíäåíñàöèåé 1,2-äèêàðáîíèëüíîãî
ñîåäèíåíè  ñ 1,2-äèàìèíîáåíçîëîì (ñìîòðè îáçîð Katritzky, A.R.; Rees, C.W.; Scriven,
E.F.V. Eds. Comprehensive Heterocyclic Chemistry II; Vol 6 Pergamon Press (1966).

Ôóíêöèîíàëèçàöèþ (ââåäåíèå ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï) ýòèõ ñèñòåì è ñâ çûâàíèå ñ ArII
ìîæíî îñóùåñòâë òü, èñïîëüçó  ñïîñîáû, îïèñàííûå äë  ðîäñòâåííûõ ïèðàçèíîâ.
Íàïðèìåð (Ñõåìà 25), êîíäåíñàöè  1,2-äèàìèíîáåíçîëà ñ 2,3-áóòàäèåíîì îáåñïå÷èâàåò
2,3-äèìåòèëõèíîêñàëèí. N-îêèñëåíèå äàííîãî ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè 
ïåðîêñèêàðáîíîâîé êèñëîòîé è îáðàáîòêà ïðîäóêòà àöåòèëõëîðèäîì äàåò 2-õëîðìåòèë-3-
ìåòèëõèíîêñàëèí (Ahmed, Y.; Habib, M.S.; Bakhtiari, Â. Bakhtiari, Z. J. Org. Chem.,
1996, 31, 2613). Çàòåì ýòî ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå ñâ çûâàþò ñ ôðàãìåíòîì,
ñîäåðæàùèì ArII, â ñòàíäàðòíûõ óñëîâè õ.

Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ArI ìîæåò áûòü õèíàçîëèíîì
(Ñõåìà 26). Òàêèå ñèñòåìû îáû÷íî ïîëó÷àþò êîíäåíñàöèåé ïðîèçâîäíîãî î-
àìèíîáåíçàëüäåãèäà èëè î-àìèíîàðèëêåòîíà ñ õëîðàíãèäðèäîì êàðáîíîâîé êèñëîòû ñ
ïîñëåäóþùèì íàãðåâàíèåì ñ àììèàêîì. Íàïðèìåð, êîíäåíñàöè  î-àìèíîáåíçàëüäåãèäà ñ
õëîðàöåòèëõëîðèäîì â ïðèñóòñòâèè ïèðèäèíà ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ïðîäóêòà ñ
àììèàêîì â ðàñòâîðå ýòàíîëà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå (Armarego, W.L.F.; Smith,
J.I.Ñ. J. Chem. Soc., Ñ, 1966, 234) äàåò 2-õëîðìåòèë-çàìåùåííûé õèíàçîëèí, êîòîðûé
ìîæíî ñâ çàòü ñ ôðàãìåíòîì, ñîäåðæàùèì ArII, êàê îïèñàíî âûøå.

Ðîäñòâåííûå êîëüöåâûå ñèñòåìû õèíàçîëèí-4-îíà (Ñõåìà 27) ìîæíî ïîëó÷èòü
êîíäåíñàöèåé î-àìèíîáåíçîíèòðèëà è õëîðàíãèäðèäà êàðáîíîâîé êèñëîòû ñ ïîñëåäóþùèì
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çàìûêàíèåì êîëüöà, èñïîëüçó  ðåàãåíò, òàêîé êàê ìî÷åâèíà-ïåðîêñèä âîäîðîäà â
ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê êàðáîíàò êàëè  (Bavetsias, V. Synth. Coiamun. 1998,
28, 4547). Â äðóãîé ðàçíîâèäíîñòè õèíàçîëèíîâîé ñèñòåìû, 4-ãåòåðîàòîì-çàìåùåííûå
õèíàçîëèíû ìîæíî ïîëó÷èòü êîíäåíñàöèåé àìèíîáåíçîíèòðèëà ñ õëîðàöåòîíèòðèëîì â
ïðèñóòñòâèè êèñëîòû, òàêîé êàê HCl èëè HBr (Chhabria, Ì.Ò.; Shishoo, Ñ. J.
Heterocycles 1999, 51, 2723). Ïîëó÷åííóþ ñèñòåìó ìîæíî ñâ çàòü ñ ArII, êàê îïèñàíî
âûøå. 4-Ãàëîãåí-çàìåñòèòåëü çàòåì ìîæíî ìîäèôèöèðîâàòü íóêëåîôèëüíûì çàìåùåíèåì
àëêîêñèäîì ìåòàëëà â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ÄÌÑÎ.

Îáùà  ðåàêöè  ïîëó÷åíè  ðåàãåíòîâ, òàêèõ êàê ñîåäèíåíè  ôîðìóë VI, IX, X, XIII è
XIV (ñõåìû 1-3), ïðåäñòàâëåíû íà ñõåìå 28. Ãàëîãåíèðîâàíèå ìåòèë-çàìåùåííîãî
àðîìàòè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ðåàãåíòîì, òàêèì êàê N-áðîìñóêöèíèìèä, â óñëîâè õ
ïðèñóòñòâè  ñâîáîäíûõ ðàäèêàëîâ îáåñïå÷èâàåò ïîëó÷åíèå ãàëîãåíìåòèë-çàìåùåííûõ
àðîìàòè÷åñêèõ ðåàãåíòîâ.

Àëüòåðíàòèâíîå ïîëó÷åíèå íåêîòîðûõ àëêèëèðóþùèõ ðåàãåíòîâ ïðåäñòàâëåíî íà ñõåìå
29. Íàïðèìåð, çàìåùåííûå ïðîèçâîäíûå 2-õëîðìåòèëõèíîëèíà ìîæíî ïîëó÷èòü, èñïîëüçó 
äâóõñòàäèéíûé ñïîñîá (Ñìîòðè, J. Med. Chem. 1991, 34, 3224). Îêèñëåíè  àçîòà ñ
ïîëó÷åíèåì N-îêñèäà ìîæíî äîñòè÷ü ñ ïîìîùüþ îêèñëèòåë , òàêîãî êàê ì-
õëîðíàäáåíçîéíà  êèñëîòà èëè ïåðîêñèä âîäîðîäà. Ðåàêöè  N-îêñèäà ñ ðåàãåíòîì, òàêèì
êàê òîëóîëñóëüôîíèëõëîðèä, ïðè ïîâûøåííûõ òåìïåðàòóðàõ ìîæåò îáåñïå÷èòü çàäàííîå
õëîðìåòèëüíîå ïðîèçâîäíîå. Ýòà õèìè  ìîæåò áûòü òàêæå ðàñïðîñòðàíåíà íà ïðîèçâîäíûå
2-ïèêîëèíà, ãäå â 6-ïîëîæåíèè çàìåñòèòåëü íå  âë åòñ  âîäîðîäîì.
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Ïîëó÷åíèå ðåàãåíòîâ, êîòîðûå ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû â êà÷åñòâå àëêèëèðóþùèõ
àãåíòîâ ôîðìóëû VI (ñõåìà I) ïðåäñòàâëåíî íà ñõåìå 30. Â ñëó÷àå ñèñòåì
õèíîêñàëèíîâîãî êîëüöà, èñïîëüçîâàíèå òðèõëîðèçîöèàíóðîâîé êèñëîòû (ÒÑÑ) ìîæåò äàòü
ñîîòâåòñòâóþùèé õëîðìåòèëüíûé àíàëîã (ñìîòðè, Cheia. Ber. 1987, 120, 649).

Â êîíêðåòíîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , Â ôîðìóëû I ìîæåò
ïðåäñòàâë òü àìèäíûé ëèíêåð îäíîé èç äâóõ ôîðì, ïðåäñòàâëåííûõ íà Ôèãóðå 5.
Ñîåäèíåíè  ýòîé ôîðìóëû ìîæíî ïîëó÷èòü èç ôðàãìåíòà êàðáîíîâîé êèñëîòû è àìèíîâîãî
ôðàãìåíòà, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ðåàãåíòû äë  îáðàçîâàíè  ïåïòèäíîé ñâ çè. Èõ ìîæíî
òàêæå ïîëó÷èòü ðåàêöèåé ñ àêòèâèðîâàííûì ïðîèçâîäíûì êàðáîíîâîé êèñëîòû, òàêèì êàê,
íî íå îãðàíè÷èâà ñü èì, õëîðàíãèäðèä èëè àíãèäðèä â êîìáèíàöèè ñ àìèíîâûì
ôðàãìåíòîì â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî îñíîâàíè , òàêîãî êàê òðèýòèëàìèí. Äîëæíî áûòü
î÷åâèäíî, ÷òî, ïî ñóùåñòâó, òå æå ñàìûå ñïîñîáû ìîæíî èñïîëüçîâàòü â ñëó÷àå, êîãäà
ãðóïïà À ôîðìóëû I  âë åòñ  àìèäíûì ëèíêåðîì, èñïîëüçó  ñîîòâåòñòâóþùóþ êàðáîíîâóþ
êèñëîòó è àìèíîâûå ôðàãìåíòû.

Â ÷àñòíîñòè, ñèñòåìó (7) 2-àìèíîìåòèë-6-çàìåùåííîé áåíçîéíîé êèñëîòû ìîæíî
ïîëó÷èòü, èñïîëüçó  ñõåìó ðåàêöèé, ïðåäñòàâëåííóþ íà ñõåìå 31. Ñåëåêòèâíîå
âîññòàíîâëåíèå çàìåùåííîãî àíãèäðèäà ôòàëåâîé êèñëîòû (9) ñòåðè÷åñêè çàòðóäíåííûì
ëèòèéòðèàëêèëáîðîãèäðèäîì, òàêèì êàê L-ñåëåêòðèä, îáåñïå÷èâàåò ëàêòîí (10),
ðåãèîñåëåêòèâíî (Ñìîòðè Krishnamurthy, Heterocycles, 1982, 18, 4525). Âçàèìîäåéñòâèå
äàííîãî ëàêòîíà ñ ôòàëèìèäîì êàëè  äàåò çàùèùåííûé àìèí â ñîîòâåòñòâèè ñî ñïîñîáîì
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Áîðíøòåéíà, Org. Syn. Collective Vol IV, 1963, 810. Óäàëåíèå ôòàëèìèäíîé çàùèòíîé
ãðóïïû, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå óñëîâè  ñí òè  çàùèòû ãèäðàçèíîì, ìîæåò äàòü
àìèíîêèñëîòó (7).

Ïîëóýôèðû 1,2-êàðáîíîâîé êèñëîòû, òàêèå êàê 12 (Ñõåìà 32)  âë þòñ 
ïðåäøåñòâåííèêàìè äë  ñòðóêòóð, ñâ çàííûõ àìèäíîé ñâ çüþ (Ôèãóðà 5), â êîòîðûõ
ôðàãìåíò, ñîäåðæàùèé ArIII,  âë åòñ  àöèëüíûì äîíîðîì. Ýòè ñèñòåìû ìîæíî ïîëó÷èòü
íåñêîëüêèìè ïóò ìè: Àëêîãîëèç ôòàëåâîãî àíãèäðèäà (9) ìîæåò äàòü ñåëåêòèâíî èçîìåð
(11) ïëþñ ìåíüøåå êîëè÷åñòâî èçîìåðà (12). Ýñòåðèôèêàöèþ ñ ïîëó÷åíèåì äèýôèðà (13)
ìîæíî îñóùåñòâèòü, èñïîëüçó  ðàçëè÷íûå óñëîâè , òàêèå êàê ýñòåðèôèêàöèþ ïî Ôèøåðó.
Ãèäðîëèç äèýôèðà ìîæåò äàòü ðåãèîèçîìåð (12) â êà÷åñòâå îñíîâíîãî èçîìåðà ïîìèìî
èçîìåðà (11).

Ïðîèçâîäíûå ôòàëåâîãî àíãèäðèäà, òàêèå êàê (9), ìîæíî, â ñâîþ î÷åðåäü, ïîëó÷èòü èç
ñîîòâåòñòâóþùåé äâóõîñíîâíîé êèñëîòû (äèêèñëîòû) (14), êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå 33,
èñïîëüçó  äåãèäðàòèðóþùèå óñëîâè , òàêèå êàê, íî íå îãðàíè÷èâà ñü èìè, ãîð ÷èé
óêñóñíûé àíãèäðèä.
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Â îäíîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArIII-(CR9R10)e-D-(CR11R12)f-E-
Z, âç òûå âìåñòå, ñîñòàâë þò çàìåùåííóþ áåíçîéíóþ êèñëîòó. Èñïîëüçóåìà 
ïîñëåäîâàòåëüíîñòü ðåàêöèé äë  êîíñòðóèðîâàíè  äàííîãî òèïà ñèñòåìû ïðåäñòàâëåíà íà
ñõåìå 34. Ëàêòîí (ïîëó÷åííûé, êàê óêàçàíî íà ñõåìå 31) ìîæíî ïîäâåðãíóòü íàãðåâàíèþ ñ
áðîìèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé, ÷òîáû ïîëó÷èòü áðîììåòèëêàðáîíîâóþ êèñëîòó.
Êàðáîêñèëàò ìîæíî ýñòåðèôèöèðîâàòü, ïîëó÷à  õëîðàíãèäðèä êèñëîòû, çà êîòîðûì ñëåäóåò
âçàèìîäåéñòâèå ñî ñïèðòîì, ÷òîáû ïîëó÷èòü ïðîìåæóòî÷íûé áðîìèä, êîòîðûé ìîæåò áûòü
èñïîëüçîâàí, êàê îïèñàíî íà ñõåìå 2, ôîðìóëà XIII.

Àëüòåðíàòèâíà  êàðòèíà çàìåùåíè  áåíçîàòà ìîæåò áûòü äîñòóïíà ñ èñïîëüçîâàíèåì
ðåàêöèè Àëüäåðà-Ðèêåðòà, êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå 35 (Ñìîòðè, J. Org. Chem. 1995, 60,
560). 2-Ñèëèëîêñèäèåí ìîæíî ïîëó÷èòü èç åíîíà, èñïîëüçó  ñèëüíîå îñíîâàíèå, òàêîå êàê
LDA, è óëàâëèâàíèå åíîë òà ñèëèëèðóþùèì ðåàãåíòîì. Íàãðåâàíèå äàííîãî äèåíà ñ
àöåòèëåíäèêàðáîêñèëàòîì ïðè ïîâûøåííûõ òåìïåðàòóðàõ ìîæåò äàòü äàëåå ïðîäóêò
Àëüäåðà-Ðèêåðòà. Àëêèëèðîâàíèå ôåíîëüíîãî ãèäðîêñèëà â ñòàíäàðòíûõ óñëîâè õ
(èñïîëüçó  àëêèëèðóþùèé àãåíò R'-L, ãäå L  âë åòñ  óäàë åìîé ãðóïïîé) ñ ïîñëåäóþùèì
îìûëåíèåì äèýôèðà ìîæåò äàòü ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå äâóõîñíîâíîé êèñëîòû
(äèêèñëîòû), ìàíèïóëèðó  ñ êîòîðûì â ñîîòâåòñòâèè ñ õèìèåé, ïðåäñòàâëåííîé íà ôèãóðàõ
31-34, ìîæíî ïîëó÷èòü ïîëåçíûå ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû I.

Äðóãèì êîíêðåòíûì âàðèàíòîì âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâë åòñ  òîò, â
êîòîðîì çàìåùåííà  ÷àñòü áåíçîéíîé êèñëîòû, îïèñàííà  âûøå, èìååò 6-àëêèë-2-àëêîêñè
çàìåñòèòåëü. Ïîëó÷åíèå äàííîãî òèïà ñèñòåìû èèëþñòðèðóåòñ , èñïîëüçó  6-ìåòèë-
ïðîèçâîäíîå, óêàçàííîå íà ñõåìå 36 (Ñìîòðè, Hamada, Tetrahedron, 1991, 47, 8635).
Ýòèëàöåòîàöåòàò è êðîòîíàëüäåãèä ìîãóò áûòü êîíäåíñèðîâàíû ñ ïîëó÷åíèåì
öèêëè÷åñêîãî β-êåòîýôèðà. Ïîñëåäóþùà  àðîìàòèçàöè , îïîñðåäîâàííà  êîìáèíàöèåé
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õëîðèä ëèòè /õëîðèä ìåäè(II), äàííîãî ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè  ìîæåò áûòü
îñóùåñòâëåíà ïðè ïîâûøåííûõ òåìïåðàòóðàõ ñ ïîëó÷åíèåì çàäàííîãî ñàëèöèëàòíîãî
ñëîæíîãî ýôèðà. Äàëåå ôåíîëüíûé ãèäðîêñèë ýòîé ñèñòåìû ìîæåò áûòü äåðèâàòèçèðîâàí
àëêèëèðîâàíèåì, êàê îïèñàíî â äðóãîì ìåñòå îïèñàíè  äàííîãî èçîáðåòåíè .

Êðîìå òîãî, ñèñòåìû 6-àëêèë-2-àëêîêñèáåíçîàòà ìîæíî ïîëó÷èòü àðîìàòè÷åñêèì
íóêëåîôèëüíûì çàìåùåíèåì 2-ôòîð-áåíçàëüäåãèäà, ïðè ïîâûøåííûõ òåìïåðàòóðàõ,
àëêîêñèäîì (ñõåìà 37) ñ ïîëó÷åíèåì 2-àëêîêñèáåíçàëüäåãèäà. Çàòåì ìîæåò áûòü
ïðîâåäåíî îêèñëåíèå àëüäåãèäà â êèñëîòó, èñïîëüçó  óñëîâè , òàêèå êàê õëîðèò íàòðè ,
äèãèäðîôîñôàò íàòðè , èçîáóòåí (Ñìîòðè, JACS 1980, 45, 1176).

Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , Â ôîðìóëû I ìîæåò ïðåäñòàâë òü
àòîì ñåðû, îáðàçóþùèé òèîýôèðíóþ ñâ çü (Ñõåìà 2, Ôîðìóëû (XI è XII). Ýòîò òèï ñèñòåìû
ìîæíî ïîëó÷àòü ñòàíäàðòíûì òèîëàëêèëèðîâàíèåì, èñïîëüçó  ïîäõîä ùåå îñíîâàíèå
(òàêîå êàê êàðáîíàò, ãèäðîêñèä èëè ãèäðèä íàòðè  èëè êàëè , èëè àìèí, òàêîé êàê
òðèýòèëàìèí) ñ ïîëó÷åíèåì àíèîíà òèîëà è çàòåì âçàèìîäåéñòâèåì ýòîé ðàçíîâèäíîñòè ñ
ñîîòâåòñòâóþùèì ýëåêòðîôèëîì, òàêèì êàê àëêèëãàëîãåíèä èëè ñóëüôîíàòíûé ñëîæíûé
ýôèð. Àíàëîãè÷íî, ãðóïïû À è D ôîðìóëû I ìîãóò òàêæå ïðåäñòàâë òü, íåçàâèñèìî, àòîì
ñåðû. Äîëæíî áûòü î÷åâèäíî, ÷òî òàêèå æå ïðåîáðàçîâàíè , êàê èçîáðàæåííûå íà ñõåìàõ
íèæå, ìîãóò áûòü ïðèìåíåíû ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóë (VII, VIII, XI, XII è XVI; ñõåìû 1-3).

Àðîìàòè÷åñêèå òèîëû ìîæíî ïîëó÷àòü èç ñîîòâåòñòâóþùèõ ôåíîëîâ. Íàïðèìåð,
ïîëó÷åíèå 2-òèîáåíçîàòà (10) èç ñàëèöèëàòà (7) ìîæíî îñóùåñòâèòü, êàê ïîêàçàíî íà
ñõåìå 38. (ñìîòðè. Guise J. Chem. Soc., Perkin Trans. 1, 1982, 8, 1637).
Òèîíîêàðáàìàò (8) ìîæíî ïîëó÷èòü èç ñîîòâåòñòâóþùåãî ôåíîëà (7), èñïîëüçó 
òèîêàáàìîèëõëîðèä. Ïèðîëèç (8) (>300°Ñ) ìîæåò äàòü ïðîäóêò ïåðåãðóïïèðîâêè (9),
êîòîðûé ïîñëå ãèäðîëèçà ìîæåò äàòü òèîë (10).

Äðóãîå èñïîëüçóåìîå ïðåîáðàçîâàíèå çàìåñòèòåë  êîëüöà çàêëþ÷àåòñ  â
ïðåîáðàçîâàíèè àíèëèíà â àðîìàòè÷åñêèé òèîë. Êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå 39, çà
äèàçîòèðîâàíèåì àíèëèíà, òàêîãî êàê (11), ñëåäóåò ïðåîáðàçîâàíèå äèàçîíèåâîé ñîëè
(12) â äèñóëüôèä (13), èñïîëüçó  ñóëüôèä íàòðè . Âîññòàíîâëåíèå äèñóëüôèäà
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êîìáèíàöèåé öèíê/óêñóñíà  êèñëîòà ìîæåò äàòü òèîë (14) (Ñìîòðè, Guise J. Chem. Soc.,
Perkin Trans. I, 1982, 8, 1637).

Â êîíêðåòíîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArIII ìîæåò ïðåäñòàâë òü
ãàëîãåí-çàìåùåííîå àðîìàòè÷åñêîå ñîåäèíåíèå. Ñèíòåç îñîáî çíà÷èìîé ñèñòåìû
èçîáðàæåí íà ñõåìå 40. Ðåãèîñåëåêòèâíîå ãàëîãåíèðîâàíèå 2,6-äèçàìåùåííîãî ôåíîëà ñ
öåëüþ ïîëó÷åíè  4-ãàëîãåíôåíîëüíîé ñèñòåìû ìîæíî îñóùåñòâèòü ñ ãàëîãåíèðóþùèì
ðåàãåíòîì, òàêèì êàê ñóëüôóðèëõëîðèä (Ñìîòðè, J. Het. Chem. 1989, 26, 1547).
Ôåíîëüíà  ãèäðîêñèëüíà  ãðóïïà äàëåå ìîæåò áûòü ïîäâåðãíóòà ïðåîáðàçîâàíèþ, êàê
îïèñàíî â äðóãîì ìåñòå îïèñàíè  äàííîãî èçîáðåòåíè .

Àëüòåðíàòèâíûé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ãàëîãåí (èëè àëêîêñè)-çàìåùåííîãî áåíçîàòà
ïðåäñòàâëåí íà ñõåìå 41. Ñíà÷àëà àíèëèí ïðåâðàùàþò â åãî äèàçîíèåâóþ ñîëü, èñïîëüçó 
àçîòèñòóþ êèñëîòó, ñ ïîñëåäóþùèì ïðåîáðàçîâàíèåì â ñîîòâåòñòâóþùèé íèòðèë,
èñïîëüçó  ðåàãåíò, òàêîé êàê öèàíèä ìåäè (II) (Ñìîòðè, Chem. Ber. 1983, 116, 1183).
Çàòåì öèàíîãðóïïó ãèäðîëèçóþò â êèñëîòó (ñìîòðè, Fuson, JACS 1941, 63, 1679). Çàòåì
êèñëîòó ìîæíî çèùèòèòü â âèäå ñëîæíîãî ýôèðà, ÷òîáû äîïóñòèòü äàëüíåéøèå
ïðåîáðàçîâàíè  ñèñòåìû, êàê îïèñàíî â äðóãîì ìåñòå îïèñàíè  äàííîãî èçîáðåòåíè .

Îðòî-ãàëîãåíáåíçîàò ìîæíî ïîëó÷èòü àíàëîãè÷íî, ïóòåì äèàçîòèðîâàíè  î-
êàðáîêñèàíèëèíà, ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ ãàëîãåíèäîì ìåäè (Ñõåìà 42).

Ñòðàíèöà: 49

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArIII ïðåäñòàâë åò ñîáîé
áåíçîôóðàíèë èëè äèãèäðîáåíçîôóðàíèë êàðáîíîâóþ êèñëîòó, êàê èçîáðàæåíî íà Ôèãóðå 6

Áåíçîôóðàí-2-êàðáîêñèëàòíûå ïðîèçâîäíûå ìîæíî ïîëó÷èòü, êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå 43,
öèêëèçàöèåé ñîîòâåòñòâóþùèì îáðàçîì çàìåùåííîãî  2-êàðáîíèëôåíîêñèàöåòàòà â
îñíîâíûõ óñëîâè õ. Âîññòàíîâëåíèå ïîëó÷åííîãî áåíçîôóðàíà â ñîîòâåòñòâóþùèé 2,3-
äèãèäðîáåíçîôóðàí ìîæíî îñóùåñòâèòü, èñïîëüçó  íàòðèåâóþ ðòóòíóþ àìàëüãàìó â
îñíîâíûõ óñëîâè õ (Ñìîòðè, J. Med. Chem. 1984, 27, 570).

Àëüòåðíàòèâíûé ñèíòåç ñèñòåìû 2,3-äèãèäðîáåíçîôóðàí-2-êàðáîêñèëàòíîé êîëüöåâîé
ñèñòåìû ïðåäñòàâëåí íà ñõåìå 44 (Ñìîòðè, J. Med. Chem. 1981, 865). Ïåðåãðóïïèðîâêà
Êë éçåíà çàìåùåííîãî àëëèëôåíèëîâîãî ýôèðà ïðè ïîâûøåííîé òåìïåðàòóðå, òàêîé êàê
250°Ñ, ëèáî â íåðàçáàâëåííîì ñîñòî íèè, ëèáî â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëàíèëèí,
ìîæåò äàòü î-àëëèëôåíîë. Îêèñëåíèå íàäêèñëîòîé äàííîãî ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè 
äàåò 2-ãèäðîêñèìåòèë-2,3-äèãèäðî-áåíçîôóðàí, êîòîðûé äàëåå ìîæåò áûòü îêèñëåí â
êàðáîíîâóþ êèñëîòó, èñïîëüçó  öåëûé ð ä îêèñë þùèõ àãåíòîâ, òàêèõ êàê ðåàãåíò Äæîíñà.

Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , "À" ìîæåò ïðåäñòàâë òü
èìèäàçîëèäèí-2-îí, òåòðàãèäðîïèðèìèäèí-2-îí, èìèäàçîëèí-2,4-äèîí èëè
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òåòðàãèäðîïèðèìèäèí-2,4-äèíîí (Ôèãóðà 7).

Ýòè ñèñòåìû ïîëó÷àþò èç àìèíà, ñîäåðæàùåãî ArI, ïîñëåäîâàòåëüíûì àöèëèðîâàíèåì,
àìèíîëèçîì, çàìûêàíèåì êîëüöà è âîññòàíîâëåíèåì, êàê ïðîèëëþñòðèðîâàíî íà ñõåìå 45
(Íàïðèìåð ñìîòðè, Kitazaki, Ò.; Asaka, A.; Tamura, N.; Matsushita, Y.; Hosono, H.;
Hayashi, R.; Okonogi, K.; Itoh, K. Chem. Pharm. Bull., 1999, 47, 351 and Basha, A.;
Tetrahedron Lett., 1988, 29, 2525). Ñâ çûâàíèå ñ ArIl ìîæíî îñóùåñòâèòü
ïðåîáðàçîâàíèåì öèêëè÷åñêîé ìî÷åâèíû N ïóòåì îáðàáîòêè îñíîâàíèåì, òàêèì êàê NaH, â
ÒÃÔ ïðè îêîëî 0°Ñ, çàòåì àëêèëèðîâàíèåì ïîëó÷åííîãî àíèîíà ýëåêòðîôèëîì, òàêèì êàê
àëêèëáðîìèä/òðèôëàò, ñîäåðæàùèé ArII.

Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè , ArII ïðåäñòàâë åò ñîáîé
øåñòè÷ëåííîå àðîìàòè÷åñêîå êîëüöî ñ çàìåùåíèåì, ïðåäñòàâëåííûì íà Ôèãóðå 8. Â
÷àñòíîñòè, ArII ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé áåíçîë, ïèðèäèí, ïèðèìèäèí, ïèðèäàçèí
èëè ïèðàçèí.

Ñòðàíèöà: 51

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

Â ïðèíöèïå, ñîîòâåòñòâóþùèì îáðàçîì ôóíêöèîíàëèçèðîâàííûå êîëüöåâûå ñèñòåìû
äàííîãî òèïà ìîæíî ïîëó÷èòü ôóíêöèîíàëèçàöèåé êîíêðåòíûõ ïðåäøåñòâåííèêîâ ñ
ïîñëåäóþùèì ñèíòåçîì êîëüöà èëè ïóòåì ïðåîáðàçîâàíè  ïðåäâàðèòåëüíî ïîëó÷åííîé
êîëüöåâîé ñèñòåìû. Ñóùåñòâóåò ìíîæåñòâî ïîäõîäîâ ê ñèíòåçó è ôóíêöèîíàëèçàöèè
âûøåóïîì íóòûõ öèêëè÷åñêèõ êàðêàñîâ â õèìè÷åñêîé ëèòåðàòóðå (íàïðèìåð, ñìîòðè (à)
Katritzky, A.R.; Rees, C.W.; Scriven, E.F.V. Eds. Comprehensive Heterocyclic
Chemistry II, Vol 5 and Vol 6. Elsevier Science 1996 and references therein).
Íàïðèìåð (Ñõåìà 46) àëêèëèðîâàíèå ìåòèëãëèêîë òà àëêèëãàëîãåíèäîì, ñîäåðæàùèì ArI,
èñïîëüçó  îñíîâàíèå, òàêîå êàê ãèäðèä íàòðè , â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ÒÃÔ èëè ÄÌÑÎ,
îáåñïå÷èâàåò ñëîæíûé ýôèð. Êîíäåíñàöè  Êë éçåíà äàííîãî ñëîæíîãî ýôèðà ñ ò-
áóòèëàöåòàòîì ïðè íèçêîé òåìïåðàòóðå (îáû÷íî íèæå -15°Ñ), èñïîëüçó  îñíîâàíèå, òàêîå
êàê LDA, â ÒÃÔ îáåñïå÷èâàåò ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå-êåòîýôèð. Åãî ïîäâåðãàþò
âçàèìîäåéñòâèþ ñ ôîðìàìèäèíàöåòàòîì â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê ìåòîêñèä
íàòðè , â ìåòàíîëå, ïîëó÷à  ïèðèìèäèíîí (Butters, M.J. Heterocyclic Chem., 1992, 29,
1369). Ýòîò òèï çàìåùåííîé àðîìàòè÷åñêîé ñèñòåìû â äàëüíåéøåì ìîæíî
ôóíêöèîíàëèçèðîâàòü ñ öåëüþ âêëþ÷åíè  ArI, êàê îïèñàíî â äðóãîì ìåñòå îïèñàíè 
äàííîãî èçîáðåòåíè .

Â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ, ArII (íà Ôèãóðå 8) ìîæíî ñêîíñòðóèðîâàòü òðàíñôîðìàöèåé êîëüöà
äðóãîãî ãåòåðîöèêëà, íàïðèìåð, îáðàáîòêà èçâåñòíîãî 4-áðîì-2-ìåòîêñèôóðàíà (Ñõåìà 47,
Marini-Bettolo, R.; Flecker, P.; Tsai, T.Y.R.; Wiesner, K. Can. J. Chem. 1981, 59,
1403) àëêèëëèòèåì ïðè íèçêîé òåìïåðàòóðå è âçàèìîäåéñòâèå äàííîãî àíèîíà ñ
ýëåêòðîôèëîì, ñîäåðæàùèì ArIII (òàêèì êàê áðîìèä, àëüäåãèä, ýïîêñèä), îáåñïå÷èâàåò 4-
çàìåùåííûé ôóðàí. Îêèñëèòåëüíîå ðàñùåïëåíèå äàííîãî ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè 
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äèîêñèðàíîì ñ ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé ãèäðàçèíîì îáåñïå÷èâàåò ïèðèäàçèíîí, êîòîðûé â
äàëüíåéøåì ìîæåò áûòü ìîäèôèöèðîâàí ñ öåëüþ âêëþ÷åíè  ArI, êàê èëëþñòðèðîâàíî â
äðóãîì ìåñòå îïèñàíè  äàííîãî èçîáðåòåíè .

Îñîáî èñïîëüçóåìûé ïðîòîêîë â îòíîøåíèè ôóíêöèîíàëèçàöèè ãåòåðîöèêëîâ âêëþ÷àåò
ýòåðèôèêàöèþ ïî Mitsunobu ãèäðîêñèë-çàìåùåííûõ ãåòåðîöèêëîâ (èëè êåòîòàóòîìåðîâ),
òàêèõ êàê îïèñàíî íà ñõåìå 48. Îáðàáîòêà èçâåñòíîãî 6-áðîìïèðèäèí-2-îíà (Wibaut, J.P.;
Waayman, P.W.; Vandijk, J. Rec. Trav. Chim. Pays-Âàç. 1940, 59, 202) ñïèðòîì,
ñîäåðæàùèì ArI (èëè ArIII), â óñëîâè õ Mitsunobu îáåñïå÷èâàåò ñîîòâåòñòâóþùèé áðîì-
çàìåùåííûé ïèðèäèëîâûé ýôèð (â êà÷åñòâå îáû÷íûõ ìåòîäèê ñìîòðè Mitsunobu. Î.,
Synthesis, 1981, 1).

Ãåòåðîöèêëè÷åñêèé áðîìèä, ïîëó÷åííûé òàêèì îáðàçîì, çàòåì ìîæåò áûòü
ôóíêöèîíàëèçèðîâàí ð äîì ïóòåé. Íàïðèìåð, ÷òîáû ïîëó÷èòü ñèñòåìû ñ àëêåíèëüíûìè
ëèíêåðàìè (ñõåìà 49) ìîæíî îñóùåñòâèòü ñâ çûâàíèå ñ âèíèëñòàííàíîì ïðè êàòàëèçå
ïàëëàäèåì(0) (Ñõåìà 49).

Âûáîð êàòàëèçàòîðà è òåìïåðàòóðû ðåàêöèè äë  äàííîãî ïðåîáðàçîâàíè  çàâèñèò îò
èñïîëüçóåìîãî ñóáñòðàòà, îäíàêî ÷àùå âñåãî ýòî òåòðàêèñòðèôåíèëôîñôèí ïàëëàäèé,
áèñ(òðè-ôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèé õëîðèä, 1,1'-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåí/áèñ-
äèáåíçèëèäåíàöåòîí ïàëëàäèé èëè 1,2-áèñ(äèôåíèë-
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ôîñôèíî)ýòàí/áèñ(àöåòîíèòðèë)äèõëîðïàëëàäèé ïðè òåìïåðàòóðå ìåæäó 50°Ñ è 150°Ñ.
Ïîäõîä ùèå ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò ÄÌÔ, DMPU, ÍÌÐÀ, ÄÌÑÎ, òîëóîë è ÄÌÝ (íàïðèìåð,
ñìîòðè Farina, V. Krishnamurthy, V.; Scott, W.J. Organic Reactions, 1997, 50, 1).
Âîññòàíîâëåíèå îëåôèíà, èñïîëüçó , íàïðèìåð, êàòàëèçàòîð Âèëêèíñîíà â ðàñòâîðèòåëå,
òàêîì êàê òîëóîë, ÒÃÔ èëè ñïèðò, ïðè òåìïåðàòóðå ìåæäó îêîëî 20°Ñ è 80°Ñ îáåñïå÷èâàåò
ñîîòâåòñòâóþùóþ àëêàí-ñâ çàííóþ ñèñòåìó.

Â íåêîòîðûõ ãåòåðîöèêëè÷åñêèõ ñèñòåìàõ, ãäå áðîìèä èëè õëîðèä ðàñïîëîæåí â îðòî-
èëè ïàðà-ïîëîæåíèè ïî îòíîøåíèþ ê àçîòó êîëüöà, ãàëîãåí ìîæåò áûòü ëåãêî çàìåíåí íà
ñïèðò (â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê ãèäðèä íàòðè  â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
òîëóîë, ÄÌÑÎ, ÒÃÔ, DMPU èëè ÍÌÐÀ) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå èëè âûøå (â êà÷åñòâå
ïðèìåðîâ ñìîòðè Kelly, T.R. et al. J. Amer. Chem. Soc., 1994, 116, 3657 and Newcome,
G.R. et al. J. Org. Chem., 1977, 42, 1500). Íàïðèìåð, àëêîãîëèç 2,4-äèõëîðïèðèìèäèíà
(Ñõåìà 50), èñïîëüçó  êîíòðîëèðóåìîå ñòåõèîìåòðè÷åñêîå êîëè÷åñòâî ñïèðòîâîãî
ðåàãåíòà, ñîäåðæàùåãî ArI (èëè ArIII), îáåñïå÷èâàåò àëêîêñè-çàìåùåííûé áðîìïèðèìèäèí.
Ïîñëåäóþùåå âçàèìîäåéñòâèå äàííîãî ïðîäóêòà (îáû÷íî âûøå êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû) ñ
äîïîëíèòåëüíûì ýêâèâàëåíòîì äðóãîãî ñïèðòà, ñîäåðæàùåãî ArIII (èëè ArI) îáåñïå÷èâàåò
íåñèììåòðè÷íî äèàëêîêñè-çàìåùåííûé ãåòåðîöèêë. Ïîñêîëüêó 4-ïîëîæåíèå
äèõëîðïèðèìèäèíà îáû÷íî çàìåùàåòñ  ñíà÷àëà, ïîð äîê, â êîòîðîì àëêîêñè-çàìåñòèòåëè
ââîä ò, áóäåò äèêòîâàòü èõ îðèåíòàöèþ â ïðîäóêòå.

Àíàëîãè÷íûå ñïîñîáû, èñïîëüçóþùèå 2,6-äèáðîìïèðèäèí èëè 2,6-äèáðîìïèðèäàçèí,
îáåñïå÷èâàþò ñîîòâåòñòâóþùèå äèàëêîêñè-çàìåùåííûå ïèðèäèíû è ïèðèäàçèíû.

Ïðîñòà  àëêîêñè-ãðóïïà, ðàñïîëîæåííà  â îðòî (ïîëîæåíèè) ê àçîòó â ýòèõ
ãåòåðîöèêëè÷åñêèõ ñèñòåìàõ, ìîæåò áûòü ãèäðîëèçîâàíà â ñîîòâåòñòâóþùèé ãèäðîêñè
çàìåñòèòåëü, èñïîëüçó  âîäíóþ õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó ïðè òåìïåðàòóðå îáû÷íî
ìåæäó êîìíàòíîé òåìïåðàòóðîé è òåìïåðàòóðîé êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì.
(Ñõåìà 51).
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Íàïðèìåð (Ñõåìà 51), îáðàáîòêà ïðîèçâîäíîãî 2-ìåòîêñè-6-àëêèë-çàìåùåííîãî
ïèðèäèíà õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé äàåò 6-àëêèë-çàìåùåííûé ïèðèäèí-2-îí. Ýòî
ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå, â ñâîþ î÷åðåäü, äàëåå ìîæåò áûòü ïðåîáðàçîâàíî â
ñîîòâåòñòâóþùèé 2-àëêîêñè- èëè 2-àëêåíèë-çàìåùåííûå ñèñòåìû, êàê äåòàëüíî îïèñàíî â
äðóãîì ìåñòå îïèñàíè  äàííîãî èçîáðåòåíè .

Ìåòèë, ìåòèëåí èëè ìåòèíîâà  ãðóïïà, ðàñïîëîæåííà  â îðòî (ïîëîæåíèè) ê àçîòó
êîëüöà â ýòèõ ãåòåðîöèêëè÷åñêèõ ñèñòåìàõ, ìîæåò áûòü äåïðîòîíèðîâàíà îñíîâàíèåì,
òàêèì êàê àëêèëëèòèé èëè LDA, â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ÒÃÔ, ïðîñòîé ýôèð èëè ÍÌÐÀ,
îáû÷íî ïðè íèçêîé òåìïåðàòóðå (íèæå 0°Ñ) è ïîëó÷åííûé àíèîí ìîæåò áûòü ïîäâåðãíóò
âçàèìîäåéñòâèþ ñ ýëåêòðîôèëàìè, òàêèìè êàê àëüäåãèäû, ýïîêñèäû, àëêèë-ãàëîãåíèäû
èëè α,β-íåíàñûùåííûå êàðáîíèëüíûå ñîåäèíåíè , ñ ïîëó÷åíèåì öåëîãî ð äà
ôóíêöèîíàëèçèðîâàííûõ ãåòåðîöèêëîâ.
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Íàïðèìåð (Ñõåìà 52), 2-àëêîêñè-4-ìåòèëïèðèìèäèí îáðàáàòûâàþò, ïîñëåäîâàòåëüíî,
LDA è àëüäåãèäîì ïðè -78°Ñ, ïîëó÷à  ãèäðîêñèçàìåùåííûé ïðîäóêò. Ïîñëåäóþùà 
äåãèäðàòàöè  äàííîãî ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè  ìàðòèí ñóëüôóðàíîì â ðàñòâîðèòåëå,
òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû ñ ïîñëåäóþùèì
ãèäðèðîâàíèåì ïîëó÷åííîãî îëåôèíà îáåñïå÷èâàåò 4-ArI-ñîäåðæàùèé-àëêèë-2-àëêîêñè-
ïèðèìèäèí. Àíàëîãè÷íûå ìåòîäèêè, ïðèìåíåííûå ïî îòíîøåíèþ ê 2-õëîð-6-ìåòèëïèðàçèíó
(Karmas, G.; Spoerri, Ð.Å.; J. Amer. Chem. Soc., 1952, 74, 1580) ïðèâîä ò ê ïîëó÷åíèþ
ñîîòâåòñòâóþùåãî ïèðàçèíà.

Â äðóãîì âàðèàíòå âîïëîùåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  À ìîæåò ïðåäñòàâë òü àìèä,
ãåíåðèðó  òåì ñàìûì ñîåäèíåíè  ôîðìóë, ïðåäñòàâëåííûõ íà Ôèãóðå 9.

Ïîëó÷åíèå èëëþñòðàòèâíîãî ïðèìåðà â ïðåäåëàõ ýòîé ñåðèè ïðåäñòàâëåíî íà ñõåìå 53.
Ãèäðîêñèàëüäåãèä ìîäåò áûòü ïîäâåðãíóò âçàèìîäåéñòâèþ ñ áðîìàëêèëýôèðîì ñ
ïîëó÷åíèåì ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè , àëüäåãèäýôèðà. Âîññòàíîâèòåëüíîå
àìèíèðîâàíèå àëüäåãèäà ñ ïîñëåäóþùèì àöèëèðîâàíèåì ìîæåò äàòü àìèä.

Êðîìå òîãî, ñîåäèíåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ëåãêî ñèíòåçèðîâàòü
òâåðäîôàçíûìè ñïîñîáàìè, êàê èëëþñòðèðóåòñ  íà Ñõåìàõ 54 è 55, èñïîëüçó  çàãðóçêè
(XII)-(XVII), ïðèâåäåííûõ â Òàáëèöå I.
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Äîïîëíèòåëüíûé èëëþñòðàòèâíûé ïðèìåð àìèäíîãî ëèíêåðà ïðåäñòàâëåí íà ñõåìå 56.
Âçàèìîäåéñòâèå àêòèâèðîâàííîãî ïðîèçâîäíîãî êàðáîíîâîé êèñëîòû, òàêîãî êàê, íî íå
îãðàíè÷èâà ñü èì, õëîðàíãèäðèä èëè àíãèäðèä, ñ àìèíîì îáùåé ôîðìóëû (15) è
ïîäõîä ùèì îñíîâàíèåì, òàêèì êàê òðèýòèëàìèí, îáåñïå÷èâàåò àìèä (16). Áîëåå
ïîäðîáíûé èëëþñòðàòèâíûé ïðèìåð ïðåäñòàâëåí íà ñõåìå 57. Êàðáîíîâóþ êèñëîòó (17)
àêòèâèðóþò îêñàëèëõëîðèäîì, ïîëó÷à  õëîðàíãèäðèä êàðáîíîâîé êèñëîòû è çàòåì
äîáàâë þò 2-àìèíî-6-ìåòèëáåíçîéíóþ êèñëîòó (18), ïîëó÷à  àìèä (19). Àëüòåðíàòèâíî, 2-
àìèíî-ìåòèë-6-ìåòèëáåíçîéíóþ êèñëîòó (20) ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  ïîëó÷åíè  àìèäà
(21).
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Ïîëó÷åíèå 2-àìèíîìåòèë-6-ìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû, (20), ìîæíî îñóùåñòâèòü,
èñïîëüçó  ñõåìó ðåàêöèé íà ñõåìå 31 (X=Me, R'=Í).

Ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì, ìîæíî òàêæå ïîëó÷èòü,
ïðèìåí   èëè àäàïòèðó  èçâåñòíûå ñïîñîáû, ïîä êîòîðûìè ïîíèìàþò ñïîñîáû,
èñïîëüçóåìûå ïðåæäå èëè îïèñàííûå â ëèòåðàòóðå, íàïðèìåð ñïîñîáû, îïèñàííûå
R.C.Larock in Comprehensive Organic Transformations, VCH publishers, 1989.

Â ðåàêöè õ, îïèñûâàåìûõ â äàëüíåéøåì, ìîæåò ïîòðåáîâàòüñ  çàùèòà
ðåàêöèîííîñïîñîáíûõ ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï, íàïðèìåð ãèäðîêñè, àìèíî, èìèíî, òèî èëè
êàðáîêñè ãðóïï, ÷òîáû èçáåæàòü èõ íåæåëàòåëüíîãî ó÷àñòè  â ðåàêöè õ, â òîì ñëó÷àå
åñëè ýòè ãðóïïû òðåáóþòñ  â êîíå÷íîì ïðîäóêòå. Ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû îáû÷íûå
çàùèòíûå ãðóïïû â ñîîòâåòñòâèè ñî ñòàíäàðòíîé ïðàêòèêîé, íàïðèìåð ñìîòðè T.W.Green
and P.G.M. Wuts in "Protective Groups in Organic Chemistry" John Wiley and Sons, 1991;
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J.F.W. McOmie in "Protective Groups in Organic Chemistry" Plenum Press, 1973.
Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãîé îñîáåííîñòüþ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ñîåäèíåíè ,

èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîïðåîáðàçîâàíèåì äðóãèõ
ñîåäèíåíèé èçîáðåòåíè .

Ñîåäèíåíèå ïî èçîáðåòåíèþ, âêëþ÷àþùåå ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îäèí èëè íåñêîëüêî
êîëüöåâûõ àòîìà àçîòà, ïðåäïî÷òèòåëüíî èìèí (=N-), ìîæíî ïðåâðàòèòü â ñîîòâåòñòâóþùåå
ñîåäèíåíèå, ãäå îäèí èëè íåñêîëüêî êîëüöåâûõ àòîìîâ àçîòà ãðóïïû îêèñëåíû â N-îêñèä,
ïðåäïî÷òèòåëüíî âçàèìîäåéñòâèåì ñ íàäêèñëîòîé, íàïðèìåð, íàäóêñóñíîé êèñëîòîé â
óêñóñíîé êèñëîòå èëè ì-õëîðíàäáåíçîéíîé êèñëîòîé â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
äèõëîðìåòàí, ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî êîìíàòíîé äî òåìïåðàòóðû îáðàçîâàíè  ôëåãìû,
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðè ïîâûøåííîé òåìïåðàòóðå.

Ïðîäóêòû äàííîãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü â âèäå ðàöåìè÷åñêèõ ñìåñåé èõ ïðàâî- è
ëåâîâðàùàþùèõ èçîìåðîâ, ïîñêîëüêó, â íèõ ìîæåò ïðèñóòñòâîâàòü, ïî êðàéíåé ìåðå, îäèí
àñèììåòðè÷íûé àòîì óãëåðîäà. Â òîì ñëó÷àå êîãäà ïðèñóòñòâóþò äâà àñèììåòðè÷íûõ àòîìà
óãëåðîäà, ïðîäóêò ìîæåò ñóùåñòâîâàòü â âèäå ñìåñåé äèàñòåðåîèçîìåðîâ, èñõîä  èç ñèí-
è àíòèêîíôèãóðàöèé. Ýòè äèàñòåðåîèçîìåðû ìîãóò áûòü ðàçäåëåíû ôðàêöèîíèðîâàííîé
êðèñòàëëèçàöèåé. Çàòåì êàæäûé äèàñòåðåîèçîìåð ìîæåò áûòü ðàçäåëåí íà ïðàâî- è
ëåâîâðàùàþùèå îïòè÷åñêèå èçîìåðû îáû÷íûìè ìåòîäàìè.

Äë  ñïåöèàëèñòîâ â äàííîé îáëàñòè äîëæíî áûòü î÷åâèäíî, ÷òî íåêîòîðûå ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I ìîãóò ïðî âë òü ãåîìåòðè÷åñêóþ èçîìåðèþ. Ãåîìåòðè÷åñêèå èçîìåðû âêëþ÷àþò
öèñ- è òðàíñôîðìû ñîåäèíåíèé èçîáðåòåíè , èìåþùèõ àëêåíèëüíóþ ÷àñòü. Íàñòî ùåå
èçîáðåòåíèå îõâàòûâàåò èíäèâèäóàëüíûå ãåîìåòðè÷åñêèå èçîìåðû è ñòåðèçîìåðû è ñìåñè
èõ.

Òàêèå èçîìåðû ìîæíî âûäåëèòü èç èõ ñìåñåé, ïðèìåí   èëè àäàïòèðó  èçâåñòíûå
ìåòîäû, íàïðèìåð õðîìàòîãðàôè÷åñêèå ìåòîäû è ìåòîäèêè ïåðåêðèñòàëëèçàöèè, èëè èõ
ìîæíî ðàçäåëüíî ïîëó÷èòü èç ñîîòâåòñòâóþùèõ èçîìåðîâ èõ ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé,
íàïðèìåð ïðèìåí   îïèñàííûå çäåñü ìåòîäû èëè ïðèñïîñàáëèâà  èõ ê êàæäîìó
êîíêðåòíîìó ñëó÷àþ.

Ðàçäåëåíèå ìîæíî ëó÷øå âñåãî îñóùåñòâèòü íà ïðîìåæóòî÷íîé ñòàäèè, ãäå óäîáíî
ñîåäèíèòü ðàöåìè÷åñêîå ñîåäèíåíèå ñ îïòè÷åñêè àêòèâíûì ñîåäèíåíèåì ïóòåì
îáðàçîâàíè  ñîëè, îáðàçîâàíè  ñëîæíîãî ýôèðà èëè îáðàçîâàíè  àìèäà, ÷òîáû ïîëó÷èòü
äâà äèàñòåðåîìåðíûõ ïðîäóêòà. Åñëè ê îïòè÷åñêè àêòèâíîìó îñíîâàíèþ äîáàâèòü êèñëîòó,
òî ìîæíî ïîëó÷èòü äâå äèàñòåðåîìåðíûå ñîëè, êîòîðûå îáëàäàþò ðàçëè÷íûìè ñâîéñòâàìè
è ðàçëè÷íîé ðàñòâîðèìîñòüþ è òîãäà èõ ìîæíî ðàçäåëèòü ôðàêöèîíèðîâàííîé
êðèñòàëëèçàöèåé. Ïîñëå ïîëíîãî ðàçäåëåíè  ñîëåé íåîäíîêðàòíîé êðèñòàëëèçàöèåé,
îñíîâàíèå îòäåë þò êèñëîòíûì ãèäðîëèçîì è ïîëó÷àþò ýíàíòèîìåðíî î÷èùåííûå êèñëîòû.

Ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, èñïîëüçóþò â ôîðìå ñâîáîäíîãî
îñíîâàíè  èëè êèñëîòû èëè â ôîðìå èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè. Âñå ôîðìû
âõîä ò â îáúåì äàííîãî èçîáðåòåíè .

Êîãäà ñîåäèíåíèå, èñïîëüçóåìîå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, çàìåùàþò îñíîâíîé ÷àñòüþ,
ïîëó÷àþò àääèòèâíûå ñîëè êèñëîòû è îíè ïðîñòî  âë þòñ  áîëåå óäîáíîé ôîðìîé äë 
èñïîëüçîâàíè ; íà ïðàêòèêå, èñïîëüçîâàíèå ñîëåâîé ôîðìû, ïî ñóùåñòâó, ðàâíîçíà÷íî
èñïîëüçîâàíèþ ôîðìû ñâîáîäíîãî îñíîâàíè . Êèñëîòû, êîòîðûå ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû
äë  ïîëó÷åíè  àääèòèâíûõ ñîëåé êèñëîòû, âêëþ÷àþò ïðåäïî÷òèòåëüíî êèñëîòû, êîòîðûå
äàþò, ïðè îáúåäèíåíèè ñî ñâîáîäíûì îñíîâàíèåì, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè,
ò.å., ñîëè, ÷üè àíèîíû  âë þòñ  íåòîêñè÷íûìè äë  ïàöèåíòà â ôàðìàöåâòè÷åñêèõ äîçàõ
ýòèõ ñîëåé, òàê ÷òî áëàãîòâîðíûå ôàðìàöåâòè÷åñêèå äåéñòâè  ýòèõ ñîåäèíåíèé â
ñâîáîäíîì îñíîâàíèè íå óõóäøàþòñ  ïîáî÷íûìè äåéñòâè ìè, ïðèïèñûâàåìûìè àíèîíàì.
Õîò  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè óêàçàííûõ îñíîâíûõ ñîåäèíåíèé
ïðåäïî÷òèòåëüíû, âñå àääèòèâíûå ñîëè êèñëîòû èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå èñòî÷íèêîâ ôîðìû
ñâîáîäíîãî îñíîâàíè , äàæå åñëè êîíêðåòíà  ñîëü, per se, òðåáóåòñ  òîëüêî â êà÷åñòâå
ïðîìåæóòî÷íîãî ïðîäóêòà êàê, íàïðèìåð, êîãäà ñîëü ïîëó÷àþò òîëüêî ñ öåëüþ î÷èñòêè è
èäåíòèôèêàöèè, èëè êîãäà åå èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè  äë 

Ñòðàíèöà: 61

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

ïîëó÷åíè  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè ñïîñîáàìè èîííîãî îáìåíà.
Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, èñïîëüçóåìûå â ïðåäåëàõ îáúåìà äàííîãî
èçîáðåòåíè , ïðåäñòàâë þò ñîáîé ñîëè, ïîëó÷àåìûå èç ñëåäóþùèõ êèñëîò: ìèíåðàëüíûõ
êèñëîò, òàêèõ êàê õëîðèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà, ñåðíà 
êèñëîòà, ôîñôîðíà  êèñëîòà è ñóëüôàìèíîâà  êèñëîòà; è îðãàíè÷åñêèõ êèñëîò, òàêèõ êàê
óêñóñíà  êèñëîòà, ëèìîííà  êèñëîòà, ìîëî÷íà  êèñëîòà, âèííà  êèñëîòà, ìàëîíîâà 
êèñëîòà, ìåòàíñóëüôîíîâà  êèñëîòà, ýòàíñóëüôîíîâà  êèñëîòà, áåíçîëñóëüôîíîâà 
êèñëîòà, ï-òîëóîëñóëüôîíîâà  êèñëîòà, öèêëîãåêñèëñóëüôàìèíîâà  êèñëîòà, õèííà 
êèñëîòà è ò.ï. Ñîîòâåòñòâóþùèå àääèòèâíûå ñîëè êèñëîòû âêëþ÷àþò ñëåäóþùèå:
ãàëîãåíîâîäîðîäû, íàïðèìåð, ãèäðîõëîðèä è ãèäðîáðîìèä, òðèôòîðàöåòàò, ñóëüôàò,
ôîñôàò, íèòðàò, ñóëüôàìàò, àöåòàò, öèòðàò, ëàêòàò, òàðòðàò, ìàëîíàò, îêñàëàò,
ñàëèöèëàò, ïðîïèîíàò, ñóêöèíàò, ôóìàðàò, ìàëåàò, ìåòèëåí-áèñ-β-ãèäðîêñèíàôòîàòû,
ãåíòèçàòû, ìåçèëàòû, èçîòèîíàòû, äè-ï-òîëóîèëòàðòðàòû, ìåòàíñóëüôîíàòû,
ýòàíñóëüôîíàòû, áåíçîë-ñóëüôîíàòû, ï-òîëóîëñóëüôîíàòû, öèêëîãåêñèëñóëüôàìàò è
õèíàò, ñîîòâåòñòâåííî.

Àääèòèâíûå ñîëè êèñëîòû ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ïîëó÷àþò
ðåàêöèåé ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  ñ ñîîòâåòñòâóþùåé êèñëîòîé, ïðèìåí   èëè àäàïòèðó 
èçâåñòíûå ìåòîäèêè. Íàïðèìåð, àääèòèâíûå ñîëè êèñëîòû ñîåäèíåíèé äàííîãî
èçîáðåòåíè  ïîëó÷àþò ëèáî ðàñòâîðåíèåì ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  â âîäíîì èëè âîäíî-
ñïèðòîâîì ðàñòâîðå èëè äðóãèõ ïîäõîä ùèõ ðàñòâîðèòåë õ, ñîäåðæàùèõ ñîîòâåòñòâóþùóþ
êèñëîòó, è âûäåëåíèåì ñîëè âûïàðèâàíèåì ðàñòâîðà, èëè âçàèìîäåéñòâèåì ñâîáîäíîãî
îñíîâàíè  è êèñëîòû â îðãàíè÷åñêîì ðàñòâîðèòåëå, è â ýòîì ñëó÷àå ñîëü âûäåë åòñ 
íåïîñðåäñòâåííî èëè åå ìîæíî ïîëó÷èòü êîíöåíòðèðîâàíèåì ðàñòâîðà.

Ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì, ìîãóò áûòü ðåãåíåðèðîâàíû
èç àääèòèâíûõ ñîëåé êèñëîò, ïðèìåí   èçâåñòíûå ñïîñîáû èëè àäàïòèðó  èõ. Íàïðèìåð,
èñõîäíûå ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ìîæíî ðåãåíåðèðîâàòü èç èõ
àääèòèâíûõ ñîëåé êèñëîò ïóòåì îáðàáîòêè ùåëî÷üþ, íàïðèìåð, âîäíûì ðàñòâîðîì
áèêàðáîíàòà íàòðè  èëè âîäíûì ðàñòâîðîì àììèàêà.

Êîãäà ñîåäèíåíèå, èñïîëüçóåìîå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, çàìåùåíî êèñëîòíîé ÷àñòüþ,
ìîæíî ïîëó÷èòü àääèòèâíûå ñîëè îñíîâàíè  è îíè ïðîñòî  âë þòñ  áîëåå óäîáíîé ôîðìîé
äë  èñïîëüçîâàíè ; íà ïðàêòèêå, èñïîëüçîâàíèå ñîëåâîé ôîðìû, ïî ñóùåñòâó, ðàâíîçíà÷íî
èñïîëüçîâàíèþ ôîðìû ñâîáîäíîãî îñíîâàíè . Îñíîâàíè , êîòîðûå ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû äë  ïîëó÷åíè  àääèòèâíûõ ñîëåé îñíîâàíè , âêëþ÷àþò ïðåäïî÷òèòåëüíî òå,
êîòîðûå äàþò, ïðè îáúåäèíåíèè ñî ñâîáîäíîé êèñëîòîé, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå
ñîëè, ò.å., ñîëè, ÷üè êàòèîíû  âë þòñ  íåòîêñè÷íûìè äë  æèâîòíîãî îðãàíèçìà â
ôàðìàöåâòè÷åñêèõ äîçàõ ýòèõ ñîëåé, òàê ÷òî öåëåáíûå ôàðìàöåâòè÷åñêèå äåéñòâè 
ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  â ôîðìå ñâîáîäíîé êèñëîòû (â ïëàíå èõ àêòèâíîñòè)
íå óõóäøàþòñ  ïîáî÷íûìè äåéñòâè ìè, ïðèïèñûâàåìûìè êàòèîíàì. Ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè, èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, ñîëè
ùåëî÷íûõ è ùåëî÷íîçåìåëüíûõ ìåòàëëîâ, âêëþ÷à  ñîëè, ïîëó÷àåìûå èç ñëåäóþùèõ
îñíîâàíèé: ãèäðèä íàòðè , ãèäðîêñèä íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè , ãèäðîêñèä êàëüöè ,
ãèäðîêñèä àëþìèíè , ãèäðîêñèä ëèòè , ãèäðîêñèä ìàãíè , ãèäðîêñèä öèíêà, àììèê,
ýòèëåíäèàìèí, N-ìåòèëãëþêàìèí, ëèçèí, àðãèíèí, îðíèòèí, õîëèí, N,N'-
äèáåíçèëýòèëåíäèàìèí, õëîðïðîêàèí, äèýòàíîëàìèí, ïðîêàèí, äèýòèëàìèí, N-
áåíçèëôåíýòèëàìèí, ïèïåðàçèí, òðèñ(ãèäðîêñèìåòèë)àìèíîìåòàí, ãèäðîêñèä
òåòðàìåòèëàììîíè  è ò.ï.

Ìåòàëëè÷åñêèå ñîëè ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ,
ìîæíî ïîëó÷èòü êîíòàêòèðîâàíèåì ãèäðèäà, ãèäðîêñèäà, êàðáîíàòà èëè àíàëîãè÷íîãî
ðåàêöèîííîñïîñîáíîãî ñîåäèíåíè  âûáðàííîãî ìåòàëëà ñ ñîåäèíåíèåì â ôîðìå ñâîáîäíîé
êèñëîòû â âîäíîì èëè îðãàíè÷åñêîì ðàñòâîðèòåëå. Â êà÷åñòâå èñïîëüçóåìîãî âîäíîãî
ðàñòâîðèòåë  ìîæåò áûòü âîäà èëè îí ìîæåò ïðåäñòàâë òü ñìåñü âîäû ñ îðãàíè÷åñêèì
ðàñòâîðèòåëåì, ïðåäïî÷òèòåëüíî ñïèðòîì, òàêèì êàê ìåòàíîë èëè ýòàíîë, êåòîíîì, òàêèì
êàê àöåòîí, àëèôàòè÷åñêèì ïðîñòûì ýôèðîì, òàêèì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, èëè ñëîæíûì
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ýôèðîì, òàêèì êàê ýòèëàöåòàò. Òàêèå ðåàêöèè îáû÷íî ïðîâîä ò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå, îäíàêî, ïðè íåîáõîäèìîñòè, îíè ìîãóò ïðîâîäèòüñ  ïðè íàãðåâàíèè.

Àìèí-ñîäåðæàùèå ñîëè ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ,
ìîæíî ïîëó÷èòü êîíòàêòèðîâàíèåì àìèíà ñ ñîåäèíåíèåì â ôîðìå ñâîáîäíîé êèñëîòû â
âîäíîì èëè îðãàíè÷åñêîì ðàñòâîðèòåëå. Ïîäõîä ùèå âîäíûå ðàñòâîðèòåëè âêëþ÷àþò âîäó
è ñìåñè âîäû ñî ñïèðòàìè, òàêèìè êàê ìåòàíîë èëè ýòàíîë, ïðîñòûìè ýôèðàìè, òàêèìè êàê
òåòðàãèäðîôóðàí, íèòðèëàìè, òàêèìè êàê àöåòîíèòðèë, èëè êåòîíàìè, òàêèìè êàê àöåòîí.
Àíàëîãè÷íî ìîæíî ïîëó÷èòü ñîëè àìèíîêèñëîò.

Àääèòèâíûå ñîëè îñíîâàíèé ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ìîãóò
áûòü ðåãåíåðèðîâàíû èç ñîëåé, ïðèìåí   èçâåñòíûå ñïîñîáû èëè àäàïòèðó  èõ. Íàïðèìåð,
èñõîäíûå ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, ìîæíî ðåãåíåðèðîâàòü èç èõ
àääèòèâíûõ ñîëåé îñíîâàíèé îáðàáîòêîé êèñëîòîé, íàïðèìåð õëîðèñòîâîäîðîäíîé
êèñëîòîé.

Êðîìå òîãî, ñîëåâûå ôîðìû, èñïîëüçóåìûå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, âêëþ÷àþò
ñîåäèíåíè , èìåþùèå êâàòåðíèçîâàííûé àçîò. Êâàòåðíèçîâàííûå ñîëè ïîëó÷àþò
ñïîñîáàìè, òàêèìè êàê àëêèëèðîâàíèå àçîòà, íàõîä ùåãîñ  â ñîåäèíåíè õ â ñîñòî íèè
sp 3- èëè sp2-ãèáðèäèçàöèè.

Êàê ñàìîî÷åâèäíî äë  ñïåöèàëèñòîâ ñðåäíåé êâàëèôèêàöèè â äàííîé îáëàñòè,
íåêîòîðûå èç ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, íå îáðàçóþò ñòàáèëüíûõ
ñîëåé. Îäíàêî, íàèáîëåå âåðî òíî, ÷òî àääèòèâíûå ñîëè êèñëîò ïîëó÷àþò èç ñîåäèíåíèé,
èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, èìåþùèõ àçîòñîäåðæàùóþ ãåòåðîàðèëüíóþ ãðóïïó,
è/èëè ãäå ñîåäèíåíè , ñîäåðæàò àìèíîãðóïïó â êà÷åñòâå çàìåñòèòåë . Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè
àääèòèâíûìè ñîë ìè êèñëîò ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ,  âë þòñ 
òå ñîëè, ãäå íå èìååòñ  êèñëîòíîé ëàáèëüíîé ãðóïïû.

Íàð äó ñ èñïîëüçîâàíèåì, êàê òàêîâûõ, â êà÷åñòâå àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé, ñîëè
ñîåäèíåíèé, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, èñïîëüçóþòñ  äë  öåëåé î÷èñòêè
ñîåäèíåíèé, íàïðèìåð ìåòîäàìè, èçâåñòíûìè ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè, èñïîëüçó 
ðàçëè÷è  â ðàñòâîðèìîñò õ ñîëåé è ðîäñòâåííûõ ñîåäèíåíèé, ïîáî÷íûõ ïðîäóêòîâ è/èëè
èñõîäíûõ âåùåñòâ.

Ðàçëè÷íûå çàìåñòèòåëè â ñîåäèíåíè õ, èñïîëüçóåìûõ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ, íàïðèìåð
îïðåäåëåííûå äë  çàìåñòèòåëåé R, R1 è R2, ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü â èñõîäíûõ
ñîåäèíåíè õ, ìîãóò áûòü ââåäåíû â êàêîå-ëèáî îäíî èç ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé èëè
ââåäåíû ïîñëå îáðàçîâàíè  êîíå÷íûõ ïðîäóêòîâ ïîñðåäñòâîì èçâåñòíûõ ñïîñîáîâ ðåàêöèé
çàìåùåíè  èëè ïðåîáðàçîâàíè . Åñëè çàìåñòèòåëè, ñàìè ïî ñåáå,  âë þòñ 
ðåàêöèîííîñïîñîáíûìè, òî â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì çàìåñòèòåëè ìîãóò áûòü
ïîäâåðãíóòû çàùèòå. Ìîæíî èñïîëüçîâàòü öåëûé ð ä çàùèòíûõ ãðóïï. Ïðèìåðû ìíîãèõ èç
òàêèõ ãðóïï, êîòîðûå ìîæíî èñïîëüçîâàòü, ìîæíî íàéòè â "Protective Groups in Organic
Synthesis" by T.W.Green, John Wiley and Sons, 1981. Íàïðèìåð, íèòðîãðóïïû ìîãóò áûòü
ââåäåíû â àðîìàòè÷åñêîå êîëüöî íèòðîâàíèåì, è çàòåì íèòðîãðóïïó ìîæíî ïðåâðàòèòü â
äðóãèå ãðóïïû, òàêèå êàê àìèíî, âîññòàíîâëåíèåì, è ãàëîãåí, äèàçîòèðîâàíèåì
àìèíîãðóïïû è çàìåùåíèåì äèàçî ãðóïïû. Àöèëüíûå ãðóïïû ìîãóò áûòü çàìåùåíû íà
àðèëüíûå ãðóïïû àöèëèðîâàíèåì ïî Ôðèäåëþ-Êðàôòñó. Àöèëüíûå ãðóïïû çàòåì ìîãóò áûòü
ïðåîáðàçîâàíû â ñîîòâåòñòâóþùèå àëêèëüíûå ãðóïïû ðàçëè÷íûìè ñïîñîáàìè, âêëþ÷à 
âîññòàíîâëåíèå ïî Âîëüôà-Êèæíåðó è âîññòàíîâëåíèå ïî Êëåììåíñîíó. Àìèíîãðóïïû
ìîãóò áûòü àëêèëèðîâàíû ñ ïîëó÷åíèåì ìîíî- è äèàëêèëàìèíî ãðóïï; è ìåðêàïòî è
ãèäðîêñè ãðóïïû ìîãóò áûòü àëêèëèðîâàíû ñ ïîëó÷åíèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ïðîñòûõ
ýôèðîâ. Ïåðâè÷íûå ñïèðòû ìîãóò áûòü îêèñëåíû îêèñëèòåë ìè, èçâåñòíûìè â äàííîé
îáëàñòè, ñ ïîëó÷åíèåì êàðáîíîâûõ êèñëîò èëè àëüäåãèäîâ, à âòîðè÷íûå ñïèðòû ìîãóò áûòü
îêèñëåíû ñ ïîëó÷åíèåì êåòîíîâ. Òàêèì îáðàçîì, ðåàêöèè çàìåùåíè  èëè ðåàêöèè
ïðåîáðàçîâàíè  ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû äë  òîãî, ÷òîáû ïîëó÷èòü öåëûé ð ä
çàìåñòèòåëåé íà ïðîò æåíèè ñèíòåçà, íà÷èíà  îò ìîëåêóëû èñõîäíîãî âåùåñòâà,
ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé, èëè êîíå÷íîãî ïðîäóêòà.

Èñõîäíûå âåùåñòâà, ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  è íåêîòîðûå ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè 
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ïîëó÷àþò, ïðèìåí   èçâåñòíûå ñïîñîáû èëè àäàïòèðó  èõ, íàïðèìåð, ñïîñîáàìè,
îïèñàííûìè â ïàòåíòàõ ÑØÀ ¹¹4920132; 4920131; è 5059610; ïóáëèêàöè õ Huang, Fu
Chih et al, J. Med. Chem. (1991), 34(5), 1704-7; and Huang, Fu Chih et al, J. Med.
Chem. (1990), 33(4), 1194-200; è ññûëî÷íûõ ïðèìåðàõ è èõ î÷åâèäíûõ õèìè÷åñêèõ
ýêâèâàëåíòàõ.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå áîëåå ïîäðîáíî èëëþñòðèðóåòñ  ïðèìåðàìè, íî îíî íå
îãðàíè÷èâàåòñ  íèæåñëåäóþùèìè ïðèìåðàìè, êîòîðûå èëëþñòðèðóþò ïîëó÷åíèå
ñîåäèíåíèé ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ.

Ïðèìåð 1
Ìåòèë 2, 6-äèìåòèëáåíçîàò
Ê îõëàæäàåìîìó (0°Ñ) ðàñòâîðó 2,6-äèìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû (20,2 ã, 134 ììîëü) â

äèõëîðìåòàíå (200 ìë) äîáàâë þò ÄÌÔ (1 ìë) è çàòåì îêñàëèëõëîðèä (14 ìë, 162 ììîëü).
Ïîñëå çàâåðøåíè  äîáàâëåíè , áàíþ äë  îõëàæäåíè  óäàë þò è ïðîäîëæàþò
ïåðåìåøèâàíèå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è
îñòàòîê ìåäëåííî äîáàâë þò ê îõëàæäàåìîìó (0°Ñ) ðàñòâîðó, ñîäåðæàùåìó ìåòàíîë (200
ìë) è òðèýòèëàìèí (40 ìë). Ïî çàâåðøåíèè äîáàâëåíè  ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
â òå÷åíèå 30 ìèí, çàòåì âûëèâàþò â ðàñòâîð ñîë íîé êèñëîòû (400 ìë, 2 í.), êîòîðûé
çàòåì ýêñòðàãèðóþò ïðîñòûì ýôèðîì. Ýôèðíûé ýêñòðàêò ïðîìûâàþò ðàñòâîðîì ñîë íîé
êèñëîòû (1 í.), ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è çàòåì
ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå, êîòîðîå
èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÈ)  [MS (EI)] 164 (Ì)+.

Ïðèìåð 2
Ìåòèë 2-áðîììåòèë-6-ìåòèëáåíçîàò
Ê ðàñòâîðó ìåòèë 2,6-äèìåòèëáåíçîàòà (22,0 ã, 134 ììîëü, ïðèìåð 1) â CCl4 (250 ìë)

äîáàâë þò N-áðîìñóêöèíèìèä (19 ã, 107 ììîëü) è çàòåì áåíçîèëïåðîêñèä (1,0 ã, 4,0
ììîëü). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì è
ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Çàòåì ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò
âîçìîæíîñòü îõëàäèòüñ , çàòåì ðàçáàâë þò ýôèðîì (200 ìë), ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 4% àöåòîí â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. Ýòîò ïðîäóêò (ïðèáëèçèòåëüíî 85% ÷èñòîòû, îñòàòîê
ïðåäñòàâë åò ìåòèë 2, 6-äèìåòèëáåíçîàò) èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ
(ÝÈ) 242, 244 (Ì+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br).

Ïðèìåð 3
3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîë
Ãèäðîõëîðèä 2-õëîðìåòèëõèíîëèíà (25,0 ã, 117 ììîëü) è ìîíîáåíçîàò ðåçîðöèíà (37,5

ã, 175 ììîëü) ñóñïåíäèðóþò â äèìåòèëñóëüôîêñèäå (180 ìë) è ïåðåìåøèâàþò ïðè ïîìîùè
ïîäâåñíîé ìåøàëêè. Ñìåñü îõëàæäàþò äî 15°Ñ è ìåäëåííî â òå÷åíèå 10 ìèíóò äîáàâë þò
50% ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (25 ìë) ïðè íåçíà÷èòåëüíîì ðàçîãðåâå. Ðåàêöèîííîé ñìåñè
äàþò îõëàäèòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è îñòàâë þò ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå íî÷è.
Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî 95°Ñ è äîáàâë þò 50% ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè 
(25 ìë) â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Ñïóñò  20 ìèí â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò ãîð ÷óþ âîäó
(300 ìë) è ïåðåìåøèâàþò 15 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò â ãîð ÷åì ñîñòî íèè è
ôèëüòðàò îõëàæäàþò, ïîëó÷à  êèðïè÷íî-êðàñíîå òâåðäîå âåùåñòâî, êîòîðîå ñóøàò â
âàêóóìå, ïîëó÷à  ïåíòàãèäðàò íàòðèåâîé ñîëè. ×àñòü ñîëè (15,6 ã, 43,0 ììîëü)
íåéòðàëèçóþò ïðè íàãðåâàíèè â âîäå (30 ìë) 1 í. HCl (43 ìë), ïîñëå ÷åãî îõëàæäàþò,
ïîëó÷à  êîðè÷íåâîå òâåðäîå âåùåñòâî. Òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòâîð þò â äèõëîðìåòàíå
(550 ìë) è ìåòàíîëå (14 ìë), ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîâàòî-êîðè÷íåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ×àñòü ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòèëàöåòàòà, ïîëó÷à  àíàëèòè÷åñêè
÷èñòûé îáðàçåö; ò.ïë. 152-153°Ñ, MS (ÝÏÈ, ESI) 252 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 4
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò
3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîë (5,2 ã, 21 ììîëü, ïðèìåð 3), ìåòèë 2-áðîììåòèë-6-
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ìåòèëáåíçîàò (ïðèìåð 2) (5,0 ã, 21 ììîëü) è êàðáîíàò êàëè  (4,4 ã, 32 ììîëü)
îáúåäèí þò â ÄÌÔ (50 ìë) è íàãðåâàþò ïðè 85°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
âûëèâàþò â ýòèëàöåòàò (500 ìë) è ïðîìûâàþò âîäîé (4×20 ìë) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè (100 ìë). Ðàñòâîð ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå, ïîëó÷à  îñòàòîê, êîòîðûé î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 10
äî 20% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 414
(Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , ïî ñóùåñòâó, òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó,
èñïîëüçîâàííóþ â ïðèìåðå 4, çà èñêëþ÷åíèåì èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ôåíîëà âìåñòî 3-
(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîëà ñ ëèáî ìåòèë-, ëèáî èçîáóòèëáåíçîàòîì (ïðèìåð 2).

Ïðèìåð 4à
Ìåòèë{2-ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]}-áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 410 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)-ôåíîëà (ïðèìåð 15).
Ïðèìåð 4b
Ìåòèë(2-ìåòèë-6-{3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]ôåíîêñè-ìåòèë})áåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,15 (ì, 1Í), 7,60 (ò, 1Í), 7,1-7,38 (ì, 4Í), 6,89 (ää,

1Í), 6,81 (ä, 1Í), 6,56 (ì, 3Í), 5,08 (ñ, 2Í), 4,70 (ò, 2Í), 4,32 (ò, 2Í), 3,85 (ñ,
3Í), 2,36 (ñ, 3Í). Ïîëó÷åí èç 3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]ôåíîëà (ïðèìåð 15à).

Ïðèìåð 4ñ
Ìåòèë 2-{3-[(áåíçîêñàçîë-2-èëìåòèëàìèíî)ìåòèë]ôåíîêñè-ìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 417 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-[(N-áåíçîêñàçîë-2-èë-N-ìåòèëàìèíî)ìåòèë]ôåíîëà

(ïðèìåð 10à).
Ïðèìåð 4d
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-{3-[(ìåòèëõèíîëèí-2-èëàìèíî)ìåòèë]-ôåíîêñèìåòèë}áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 427 (M+H)+. Ïîëó÷åí èç 3-[(N-ìåòèë-N-õèíîëèí-2-èëàìèíî)ìåòèë]ôåíîëà

(ïðèìåð 10b).
Ïðèìåð 4å
Èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 456 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-(õèíîëèí-2-èëîêñè-ìåòèë)ôåíîëà (ïðèìåð 15b).
Ïðèìåð 4f
Ìåòèë 2-{3-[2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,39 (øñ, 1Í), 7,46 (ä, 1Í), 7,28 (ì, 2Í), 7,16 (ì, 3Í),

6,52 (ì, 3Í), 5,06 (ñ, 2Í), 4,31 (ò, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í), 3,22 (ò, 2Í), 2,63 (ê, 2Í),
2,38 (ñ, 3Í), 1,24 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 406 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-[2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-
èë)ýòîêñè]ôåíîëà (ïðèìåð 71).

Ïðèìåð 4g
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,56 (ä, IH), 7,62 (ì, 1Í), 7,28 (ì, 2Í), 7,16 (ì, 3Í),

6,52 (ì, 4Í), 5,06 (ñ, 2Í), 4,34 (ò, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í), 3,25 (ò, 2Í), 2,38 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 378 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè) ôåíîëà (ïðèìåð 71à).

Ïðèìåð 4h
Ìåòèë 2-[3-(áåíçîîêñàçîë-2-èëàìèíîýòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,54 (ì, 1Í), 7,38 (ä, 1Í), 7,26 (ì, 3Í), 7,18 (ì, 2Í),

7,05 (ì, 1Í), 6,98 (ì, 2Í), 6,88 (ää, 1Í), 5,10 (ñ, 2Í), 4,64 (øñ, 2Í), 3,80 (ñ, 3Í),
2,37 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 403 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-(áåíçîîêñàçîë-2-èëàìèíîýòèë)ôåíîëà
(ïðèìåð 10ñ).

Ïðèìåð 4i
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñè-ìåòèë]áåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,56 (ä, 1Í), 7,71 (ì, 1Í), 7,48 (ä, 1Í), 7,25 (ì, 5Í),

6,99 (ì, 2Í), 6,87 (ää, 1Í), 5,11 (ñ, 2Í), 4,69 (ñ, 2Í), 4,63 (ñ, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í),
2,38 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 378 (M+H)+. Ïîëó÷åí èç 3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîëà
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(ïðèìåð 74).
Ïðèìåð 4j
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñè-ìåòèë]áåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,19 (ä, 1Í), 8,06 (ä, 1Í), 7,82 (ä, 1Í), 7,69 (ì, 2Í),

7,53 (ì, 1Í), 7,24 (ì, 4Í), 7,01 (ì, 2Í), 6,88 (ää, 1Í), 5,12 (ñ, 2Í), 4,86 (ñ, 2Í),
4,66 (ñ, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í), 2,38 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîëà (ïðèìåð 74à).

Ïðèìåð 5
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[(3-ãèäðîêñèôåíîêñè)ìåòèë]áåíçîàò
Ê ðàñòâîðó 3-ãèäðîêñèôåíîëà (1,5 ã, 13,6 ììîëü) â àöåòîíèòðèëå (50 ìë) äîáàâë þò

ìåòèë 2-(áðîììåòèë)-6-ìåòèë-áåíçîàò (0,82 ã, 3,4 ììîëü, ïðèìåð 2), à çàòåì Ê2ÑÎ3 (3,76
ã, 27,2 ììîëü). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî 50°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 90 ìèí, çàòåì îõëàæäàþò, ôèëüòðóþò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå. Îñòàòîê î÷èùàþò ïëàìåííîé (ôëýø) õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 5% ýòèëàöåòàò
â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÈ) 272 (Ì)+.

Ïðèìåð 6
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2-ôåíèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñè-ìåòèë]áåíçîàò
Ê ðàñòâîðó 4-õëîðìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîëà (100 ìã, 0,5 ììîëü, ïðèìåð 19) â ÄÌÔ (2 ìë)

äîáàâë þò ìåòèë 2-ìåòèë-6-[(3-ãèäðîêñèôåíîêñè)ìåòèë]áåíçîàò (136 ìã, 0,5 ììîëü,
ïðèìåð 5), à çàòåì Ê2ÑÎ3 (75 ìã, 0,54 ììîëü).  Ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ è
ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Çàòåì ýòó ñìåñü îõëàæäàþò äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì, ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 20% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 429 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó,
èñïîëüçîâàííóþ â ïðèìåðå 6, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî àëêèëãàëîãåíèäà âìåñòî 4-
õëîðìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîëà ñ ëèáî ìåòèë (ýòèë èëè èçîáóòèë) 2-ìåòèë-6-[(3-
ãèäðîêñèôåíîêñè)ìåòèë]áåíçîàòîì (ïðèìåð 5).

Ïðèìåð 6à
Ìåòèë 2-ìåòèë-6[3-(2-ôåíèëòèàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñè-ìåòèë]áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 446 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 4-õëîðìåòèë-2-ôåíèë-òèàçîëà (ïðèìåð 20).
Ïðèìåð 6b
Ìåòèë 2-[3-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñè-ìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 382 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6ñ
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(5-ôåíèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 431 (M+H)+. Ïîëó÷åí èç 5-ôåíèë[1,1,4]îêñà-äèàçîë-3-èëìåòèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6d
Ìåòèë 2-[3-(2,5-äèìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 391 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åííûé èç 2,5-äèìåòèëáåíçèë-õëîðèäà.
Ïðèìåð 6å
Ìåòèë 2-[3-(2,4-äèõëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 431 (Ì+Í, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl2)

+. Ïîëó÷åí èç 2,4-äèõëîðáåíçèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6f
Ìåòèë 2-[3-(5-òðåò-áóòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 411 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 5-òðåò-áóòèë-[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6g
Ìåòèë 2-{3-[3-(2,6-äèõëîðôåíèë)-5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-

ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 512 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç (3-(2,6-äèõëîðôåíèë)-5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-
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èë)ìåòèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6h
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2,4,5-òðèìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñè-ìåòèë]áåíçîàò
ÌÑ (ÝÈ) 405 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åííûé èç 2,4,5-òðèìåòèëáåíçèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6i
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèëíàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 427 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åííûé èç (3-ìåòèëíàôòàëèí-2-èë)ìåòèëáðîìèäà.
Ïðèìåð 6j
Ìåòèë 2-[3-(5-àöåòèë-2-ìåòîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 435 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 5-àöåòèë-2-ìåòîêñè-áåíçèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6k
Ìåòèë 2-[3-(6-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 432 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 6-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèë-áðîìèäà (ïðèìåð 27b).
Ïðèìåð 6l
Ìåòèë 2[3-(4-òðåò-áóòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 419 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 4-(òðåò-áóòèë) áåíçèëáðîìèäà.
Ïðèìåð 6m
Ìåòèë 2-[3-(4-èçîïðîïèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò

ÌÑ (ÝÏÈ) 405 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 4-èçîïðîïèëáåíçèë-õëîðèäà.
Ïðèìåð 6n
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(3-ôåíîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 455 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-ôåíîêñèáåíçèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 6î
Ìåòèë 2[3-(4-òðåò-áóòèëöèêëîãåêñèëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ 425 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 4-òðåò-áóòèëöèêëîãåêñèëìåòèë-áðîìèäà (ïðèìåð 29à).
Ïðèìåð 6ð
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò
ÌÑ 415 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç õèíîêñàëèí-2-èëìåòèëõëîðèäà (Ñìîòðè Chem. Ber. 1987,

120, 649-651).
Ïðèìåð 6q
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò
ÌÑ 377 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åííûé èç α-áðîì-î-êñèëåíà.
Ïðèìåð 6r
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-{3-[2-(5-ìåòèëòèîôåí-2-èë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 450 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 2-(5-ìåòèëòèîôåí-2-èë) îêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèäà

(ïðèìåð 19à).
Ïðèìåð 6s
Ìåòèë 2-[3-(2-öèêëîãåêñèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñè-ìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 436 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 2-öèêëîãåêñèëîêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèäà (ïðèìåð

19b).
Ïðèìåð 6t
Ìåòèë 2-{3-[2-(3-ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñè-ìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 448 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åííûé èç 2-(3-ôòîð-ôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèäà

(ïðèìåð 19ñ).
Ïðèìåð 6u
Ìåòèë 2-{3-[2-(4-ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñè-ìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 448 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 2-(4-ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèäà (ïðèìåð

19d).
Ïðèìåð 6v
Ýòèë 2-[3-(6-õëîðïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 412, 414 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷åí èç 2-õëîðìåòèë-6-

õëîðïèðèäèíà (ïðèìåð 27ñ).
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Ïðèìåð 6w
Ýòèë 2-ìåòèë-6-[3-(5-ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 458 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 4-õëîðìåòèë-5-ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîëà.
Ïðèìåð 6õ
Ìåòèë 2-(3-áåíçèëîêñèôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÈ) 362 (Ì)+. Ïîëó÷åííûé èç áåíçèëáðîìèäà.
Ïðèìåð 6y
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò.
Ïîëó÷åí èç 2-õëîðìåòèëïèðèäèíà.
Ïðèìåð 6z
Ìåòèë 2-[3-(7-õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 447 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷åí èç 7-õëîðõèíîëèí-2-

èëìåòèëáðîìèäà (ïðèìåð 46à).
Ïðèìåð 6àà
Ìåòèë 2-[3-(6-ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 443 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 6-ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòèëáðîìèäà (ïðèìåð 46b).
Ïðèìåð 6àb
Ýòèë 2-[3-(2,4-äèèçîïðîïèë-5-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,14 (ì, 6Í), 6,62 (ì, 3Í), 5,10 (ñ, 2Í), 5,00 (ñ, 2Í),

4,32 (ì, 2Í), 3,20 (ì, 1Í), 2,86 (ì, 1Í), 2,40 (øñ, 6Í), 1,28 (ì, 15Í). ÌÑ (ÝÈ) 484 (Ì)+.
Ïîëó÷åí èç 1-õëîðìåòèë-2,4-äèèçîïðîïèë-5-ìåòèëáåíçîëà.

Ïðèìåð 6àñ
Ýòèë 2-[3-(2,4-áèñ-òðèôòîðìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,92 (ì, 2Í), 7,82 (ì, 1Í), 7,30 (ì, 2Í), 7,18 (ì, 2Í),

6,57 (ì, 3Í), 5,29 (ñ, 2Í), 5,10 (ñ, 2Í), 4,31 (êâ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í), 1,29 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 512
(Ì) +. Ïîëó÷åí èç 2,4-áèñ(òðèôòîðìåòèë)áåíçèëáðîìèäà.

Ïðèìåð 6ad
Ýòèë 2-[3-(áèôåíèë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,60 (ì, 4Í), 7,40 (ì, 7Í), 7,18 (ì, 2Í), 6,58 (ì, 3Í),

5,09 (ñ, 2Í), 5,07 (ñ, 2Í), 4,30 (êâ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í), 1,28 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 452 (Ì)+. Ïîëó÷åí
èç 4-ôåíèëáåíçèëõëîðèäà.

Ïðèìåð 6àå
Ýòèë 2-ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-1-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,04 (ì, 1Í), 7,88 (ì, 2Í), 7,52 (ì, 4Í), 7,24 (ì, 4Í),

6,67 (ì, 2Í), 6,59 (ì, 1Í), 5,46 (ñ, 2Í), 5,10 (ñ, 2Í), 4,30 (ê, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í),
1,28 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 426 (Ì)+. Ïîëó÷åí èç 1-õëîðìåòèëíàôòàëèíà.

Ïðèìåð 6af
Ìåòèë 2-[3-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,44 (øñ, 1Í), 7,54 (ää, 1Í), 7,42 (ä, 1Í), 7,32 (ì,

2Í), 7,17 (ì, 2Í), 6,58 (ì, 2Í), 5,15 (ñ, 2Í), 5,08 (ñ, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í), 2,67 (ê,

2Í), 2,38 (ñ, 3Í), 1,26 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 392 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 5-ýòèë-2-
õëîðìåòèëïèðèäèíà (ïðèìåð 68).

Ïðèìåð 6àg
Ìåòèë 2-[3-(4-ýòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,28 (ì, 8Í), 6,58 (ì, 3Í), 5,08 (ä, 2Í), 5,00 (ä, 2Í),

3,81 (ä, 3Í), 2,68 (ì, 2Í), 2,38 (ñ, 3Í), 1,24 (ì, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 390 (Ì)+. Ïîëó÷åí èç 1-
õëîðìåãèë-4-ýòèëáåíçîëà.

Ïðèìåð 6ah
Ìåòèë 2[3-(3-áðîìáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,58 (ñ, 1Í), 7,44 (ä, 1Í), 7,25 (ì, 6Í), 6,57 (ì, 3Í),

5,08 (ñ, 2Í), 5,00 (ñ, 2Í), 3,81 (ñ, 3Í), 2,38 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 440 (Ì)+. Ïîëó÷åí èç 3-
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áðîìáåíçèëáðîìèäà.
Ïðèìåð 6ai
Ýòèë-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëýòèíèë]-áåíçîàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, èñïîëüçóåìóþ â ïðèìåðå 6, êðîìå èñïîëüçîâàíè  ýòèë 2-(3-
ãèäðîêñèôåíèëýòèíèë)-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 15ñ) âìåñòî ìåòèë 2-ìåòèë-6-[(3-
ãèäðîêñèôåíîêñè)ìåòèë]áåíçîàòà è 2-õëîðìåòèëõèíîëèíà âìåñòî 4-õëîðìåòèë-2-
ôåíèëîêñàçîëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 422 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 6aj
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(5-ôåíèëïèðèäèí-2-ëìåòîêñè)ôåíîêñè-ìåòèë]áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 440 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 5-ôåíèëïèðèäèí-2-èëìåòèëõëîðèäà (ïðèìåð 27g).
Ïðèìåð 6ak
Ìåòèë 2-[3-(2-õëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,55 (ì, 1Í), 7,40 (ì, 1Í), 7,30 (ì, 4Í), 7,20 (ì, 2Í),

6,60 (ì, 3Í), 5,14 (ñ, 2Í), 5,09 (ñ, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í), 2,38 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 396 (Ì)+,
ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷åí èç 2-õëîðáåíçèëõëîðèäà.

Ïðèìåð 6àl
Ìåòèë 2-[3-(4-õëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,32 (ì, 6Í), 7,18 (ì, 2Í), 6,56 (ì, 3Í), 5,08 (ñ, 2Í),

5,00 (ñ, 2Í), 3,81 (ñ, 3Í), 2,38 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 396 (Ì+), ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl.
Ïîëó÷åí èç 4-õëîðáåíçèëõëîðèäà.

Ïðèìåð 6am
Ìåòèëîâûé ýôèð 2-ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèëõèíîêñàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]

áåíçîéíîé êèñëîòû

ÌÑ (ÝÏÈ) 429 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 2-ìåòèë-3-õëîðìåòèë-õèíîêñàëèíà (Ñìîòðè Chem.
Ber. 1987, 120, 649).

Ïðèìåð 6an
Ìåòèëîâûé ýôèð 2-ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíîé

êèñëîòû
ÌÑ (ÝÈ) 412 (Ì)+.
Ïðèìåð 7
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
Ðàñòâîð ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (1,6 ã, 3,8

ììîëü, ïðèìåð 4) â ýòàíîëå (25 ìë) íàãðåâàþò ñ 10 í. ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè  (4,0
ìë, 40 ììîëü) ïðè 70°Ñ â òå÷åíèå 14 ÷. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, íåéòðàëèçóþò 2 í.
ðàñòâîðîì HCl (20 ìë) è êîíöåíòðèðóþò, óäàë   ýòàíîë. Äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è
ïðîìûâàþò âîäîé. Âîäíûé ñëîé íàñûùàþò õëîðèäîì íàòðè  è âíîâü ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèå ñëîè îáúåäèí þò, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò è
êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  íåî÷èùåííîå òâåðäîå âåùåñòâî. Òâåðäîå âåùåñòâî î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 5 äî 10% ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. Àíàëèòè÷åñêè ÷èñòûé îáðàçåö ïîëó÷àþò
ïåðåêðèñòàëëèçàöèåé èç ìåòàíîëà: ò.ïë. 167-168°Ñ, 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 5,15 (ä,
2Í), 7,80 (ä, 1Í), 7,71 (ò, 1Í), 7,61-7,51 (ì, 2Í), 7,26-7,10 (ì, 3Í), 7,00 (ò, 1Í),
6,66 (ñ, 1Í), 6,52 (ä, 1Í), 6,46 (ä, 1Í), 5,26 (ñ, 2Í), 5,15 (ñ, 2Í), 2,44 (ñ, 3Í);
ÌÑ (ÝÏÈ) 400 (Ì+Í)+.

Àëüòåðíàòèâíûé ð ä óñëîâèé, êîòîðûå ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû äë  ãèäðîëèçà
áåíçîàòíîãî ñëîæíîãî ýôèðà, çàêëþ÷àåòñ  â íàãðåâàíèè 0,1 Ì ðàñòâîðà ñëîæíîãî ýôèðà â
ñìåñè ÒÃÔ (THF)/ìåòàíîë (1:1) ñ 10 ýêâèâàëåíòàìè ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  (10 í.)
ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ èëè äî òåõ ïîð, ïîêà èñõîäíîå âåùåñòâî íå èñ÷åçíåò, êàê
êîíòðîëèðóåòñ  ÒÑÕ (TLC) àíàëèçîì.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  â îñíîâíîì, òó æå ìåòîäèêó, ÷òî â ïðèìåðå
7, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ñëîæíîãî ýôèðà âìåñòî ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-
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èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà.
Ïðèìåð 7à
2-Ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) d 8,87 (øä, 1Í), 8,14-8,36 (ì, 4Í), 8,00 (ò, 1Í), 7,81 (ä,

1Í), 7,71 (ì, 1Í), 7,34-7,48 (ì, 5Í), 7,29 (øä, 1Í), 7,08 (ì, 1Í), 5,22 (ñ, 2Í), 2,35
(ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 396 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë {2-ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-
èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 4à).

Ïðèìåð 7b
2-Ìåòèë-6-{3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) d 8,17 (ä, 1Í), 7,71 (ì, 1Í), 7,22 (ä, 1Í), 7,04-7,19 (ì,

3Í), 6,99 (ää, 1Í), 6,86 (ä, 1Í), 6,55 (ì, 3Í), 5,13 (ñ, 2Í), 4,53 (øñ, 2Í), 4,28
(øñ, 2Í), 2,25 (øñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 380 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë (2-ìåòèë-6-{3-[2-
(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë})-áåíçîàòà (ïðèìåð 4b).

Ïðèìåð 7ñ
2-{3-[(Áåíçîêñàçîë-2-èëìåòèëàìèíî)ìåòèë]ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,27 (øä, 1Í), 7,07-7,3 (ì, 5Í), 7,03 (ò, 1Í), 6,80 (ì,

3Í), 5,10 (øñ, 2Í), 4,61 (øñ, 2Í), 3,03 (ñ, 3Í), 2,38 (øñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 403 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-{3-[(áåíçîêñàçîë-2-èëìåòèëàìèíî)ìåòèë]-ôåíîêñèìåòèë}-6-
ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 4ñ).

Ïðèìåð 7d
2-Ìåòèë-6-{3-[(ìåòèëõèíîëèí-2-èëàìèíî)ìåòèë]ôåíîêñèìåòèë}áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,09 (ä, 1Í), 7,74 (ä, 1Í), 7,50 (ì, 3Í), 7,20 (ì, 4Í),

6,85 (ì, 3Í), 6,65 (ä, 1Í), 5,20 (ñ, 2Í), 4,75 (ñ, 2Í), 3,29 (ñ, 3Í), 2,05 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 413 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-{3-[(ìåòèëõèíîëèí-2-èëàìèíî)ìåòèë]
ôåíîêñèìåòèë}áåíçîàòà (ïðèìåð 4d).

Ïðèìåð 7å
2-Ìåòèë-6-[3-(2-ôåíèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,30 (ñ, 1Í), 8,00 (ì, 2Í), 7,55 (ì, 3Í), 7,30 (ì, 2Í),

7,22 (ì, 2Í), 6,66 (ì, 2Í), 6,60 (ä, 1Í), 5,10 (ñ, 2Í), 5,06 (ñ, 2Í), 2,34 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 416 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2-ôåíèëîêñàçîë-4-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6).

Ïðèìåð 7f
2-Ìåòèë-6-[3-(2-ôåíèëòèàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,95 (ì, 2Í), 7,43 (ì, 3Í), 1,32 (ì, 2Í), 7,24 (ä, 1Í),

7,20 (ì, 1Í), 7,14 (ò, 1Í), 6,66 (ì, 1Í), 6,56 (ì, 1Í), 5,20 (ñ, 2Í), 5,15 (ñ, 2Í),

2,41 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 432 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-{2-ôåíèëòèàçîë-4-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6à).

Ïðèìåð 7g
2-[3-(3,5-Äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,34 (ì, 2Í), 7,20 (ì, 1Í), 7,15 (ò, 1Í), 6,56 (ì, 3Í),

5,19 (ñ, 2Í), 4,71 (ñ, 2Í), 2,43 (ñ, 3Í), 2,34 (ñ, 3Í), 2,22 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 368 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-
ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6b).

Ïðèìåð 7h
2-Ìåòèë-6-[3-(5-ôåíèë-[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,15 (ì, 2Í), 7,59 (ì, 1Í), 7,50 (ì, 2Í), 7,33 (ì, 2Í),

7,20 (ì, 1Í), 7,14 (ò, 1Í), 6,70 (ì, 1Í), 6,61 (ì, 2Í), 5,19 (ñ, 2Í), 2,44 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 417 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(5-ôåíèë-[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6ñ).

Ïðèìåð 7i
2-[3-(2,5-Äèìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà

Ñòðàíèöà: 70

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,35 (ì, 2Í), 7,13-7,24 (ì, 3Í), 7,09 (ä, 1Í), 7,04 (ä,
1Í), 6,60 (ì, 3Í), 5,17 (ñ, 2Í), 4,90 (ñ, 2Í), 2,44 (ñ, 3Í), 2,30 (ñ, 3Í), 2,26 (ñ, 3Í).

ÌÑ (ÝÏÈ) 375 (Ì-Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(2,5-äèìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-
ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6d).

Ïðèìåð 7j
2-[3-(2,4-Äèõëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,40 (ì, 2Í), 7,34 (ì, 2Í), 7,24 (ì, 2Í), 7,17 (ò, 1Í),

6,59 (ì, 3Í), 5,19 (ñ, 2Í), 5,03 (ñ, 2Í), 2,45 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 415 (Ì-Í, ñòðóêòóðà,
îòâå÷àþùà  Cl2. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(2,4-äèõëîð-áåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-
ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6å).

Ïðèìåð 7k
2-[3-(5-òðåò-Áóòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà 

êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,32 (ì, 2Í), 7,19 (ì, 1Í), 7,15 (ò, 1Í), 6,66 (ä, 1Í),

6,60 (ä, 1Í), 6,59 (ä/ 1Í), 5,17 (ñ, 2Í), 5,10 (ñ, 2Í), 1,45 (ñ, 9Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 395 (Ì-Í)-.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(5-òðåò-áóòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-
ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6f).

Ïðèìåð 7l
2-{3-[3-(2,6-Äèõëîðôåíèë)-5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-

ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,24-7,41 (ì, 5Í), 7,21 (ì, 1Í), 7,08 (ò, 1Í), 6,53 (ì,

1Í), 6,40 (ì, 2Í), 5,11 (ñ, 2Í), 4,65 (ñ, 2Í), 2,48 (ñ, 3Í), 2,41 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 496 (Ì-Í)-.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-{3-[3-(2,6-äèõëîðôåíèë)-5-ìåòèë-èçîêñàçîë-4-èëìåòîêñè]
ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6g).

Ïðèìåð 7m
2-Ìåòèë-6-[3-(2,4,5-òðèìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,35 (ì, 2Í), 7,20 (ì, 1Í), 7,15 (ò, 1Í), 7,10 (ñ, 1Í),

6,97 (ñ, 1Í), 6,60 (ì, 3Í), 5,16 (ñ, 2Í), 4,87 (ñ, 2Í), 2,42 (ñ, 3Í), 2,25 (ñ, 3Í),
2,21 (ñ, 3Í), 2,20 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 389 (Ì-Í)-. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2,4,5-
òðèìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6h).

Ïðèìåð 7n
2-Ìåòèë-6-[3-(Ç-ìåòèëíàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,77 (ì, 3Í), 7,64 (ñ, 1Í), 7,41 (ì, 2Í), 7,33 (ì, 2Í),

7,19 (ì, 2Í), 6,61 (ì, 3Í), 5,17 (ñ, 2Í), 5,09 (ñ, 2Í), 2,47 (ñ, 3Í), 2,43 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 411 (Ì-Í)-. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèëíàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)
ôåíîêñèìåòèë] áåíçîàòà (ïðèìåð 6i).

Ïðèìåð 7î
2-[3-(5-Àöåòèë-2-ìåòîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,05 (øñ, 1Í), 7,93 (øä, 1Í), 7,33 (ì, 2Í), 7,20 (ì,

1Í), 7,13 (ò, 1Í), 6,91 (ä, 1Í), 6,60 (ì, 3Í), 5,16 (ñ, 2Í), 5,03 (ñ, 2Í), 3,89 (ñ,

3Í), 2,53 (ñ, 3Í), 2,43 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 419 (Ì-Í)-. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(5-àöåòèë-2-
ìåòîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6j).

Ïðèìåð 7ð
2-[3-(6-Ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ï. 153-154°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 8,12 (ì, 2Í), 7,61 (ä, 1Í), 7,43 (ì, 2Í),

7,28 (ì, 2Í), 7,17 (ì, 1Í), 7,05 (ì, 1Í), 6,66 (ñ, 1Í), 6,51 (ì, 2Í), 5,26 (ñ, 2Í),
5,14 (ñ, 2Í), 2,45 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 418 (M+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(6-ôòîðõèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6k).

Ïðèìåð 7q
2-[3-(4-òðåò-Áóòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 122-123°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,41-7,28 (ì, 5Í), 7,23-7,12 (ì, 3Í),
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6,61-6,55 (ì, 3Í), 5,16 (ñ, 2Í), 4,95 (ñ, 2Í), 2,45 (ñ, 3Í), 1,32 (ñ, 9Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 405 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(4-òðåò-áóòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð
61).

Ïðèìåð 7r
2-[3-(4-Èçîïðîïèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 132-133°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 7,35 (ì, 5Í), 7,22 (ì, 2Í), 7,17 (ì,

1Í), 6,58 (ì, 3Í), 5,15 (ñ, 2Í), 4,97 (ñ, 2Í), 2,92 (ì, 1Í), 2,46 (ñ, 3Í), 1,25 (ä,

6Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 391 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åííà èç ìåòèë 2-[3-(4-èçîïðîïèë-
áåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6m).

Ïðèìåð 7s
2-Ìåòèë-6-[3-(3-ôåíîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 7,31 (ì, 5Í), 7,15 (ì, 1Í), 7,12-6,98 (ì, 6Í), 6,93 (ì,

1Í), 6,54 (ì, 3Í), 5,13 (ñ, 2Í), 4,94 (ñ, 2Í), 2,43 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 441 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç
ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(3-ôåíîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6n).

Ïðèìåð 7t
2-[3-(4-òðåò-Áóòèëöèêëîãåêñèëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 7,34 (ì, 2Í), 7,21 (ì, 1Í), 7,12 (ì, 1Í), 6,50 (ì, 3Í),

5,16 (ñ, 2Í), 3,67 (ä, 2Í), 2,45 (ñ, 3Í), 1,92-1,75 (ì, 4Í), 1,64 (ì, 2Í), 0,98 (ì,
4Í), 0,84 (ñ, 9Í). ÌÑ 411 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(4-òðåò-
áóòèëöèêëîãåêñèëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6î).

Ïðèìåð 7u
2-Ìåòèë-6-[3-(õèîêñàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 57-60°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 8,96 (ñ, 1Í), 8,08 (ì, 2Í), 7,74 (ì, 2Í),

7,24 (ì, 2Í), 7,12 (ì, 1Í), 7,00 (ì, 1Í), 6,64 (ñ, 1Í), 6,49 (ì, 2Í), 5,24 (ñ, 2Í),
5,14 (ñ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ 401 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîêñàëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà(ïðèìåð 6ð).

Ïðèìåð 7v
2-Ìåòèë-6-[3-(2-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 7,35 (ì, 3Í), 7,20 (ì, 5Í), 6,59 (ì, 3Í), 5,17 (ñ, 2Í),

4,95 (ñ, 2Í), 2,44 (ñ, 3Í), 2,32 (ñ, 3Í). ÌÑ(APcI) 385 (M+H+Na)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-
6-[3-(2-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6q).

Ïðèìåð 7w
2-Ìåòèë-6-{3-[2-(5-ìåòèëòèîôåí-2-èë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}áåíçîéíà 

êèñëîòà
ò.ïë. 129-130°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 7,54 (ñ, 1Í), 7,48 (ä, 1Í), 7,27 (ì,

2Í), 7,11 (ì, 2Í), 6,74 (ì, 1Í), 6,66 (ñ, 1Í), 6,53 (ì, 2Í), 5,12 (ñ, 2Í), 4,95 (ñ,
2Í), 2,51 (ñ, 3Í), 2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 436 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-{3-[2-
(5-ìåòèëòèîôåí-2-èë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]-ôåíîêñèìåòèë}áåíçîàòà (ïðèìåð 6r).

Ïðèìåð 7õ
2-[3-(2-Öèêëîãåêñèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 158-159°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 7,57 (ñ, 1Í), 7,30 (ì, 2Í), 7,20 (ì,

1Í), 7,12 (ì, 1Í), 6,72 (ì, 1Í), 6,53 (ì, 2Í), 5,13 (ñ, 2Í), 4,95 (ñ, 2Í), 2,84 (ì,
1Í), 2,45 (ñ, 3Í), 2,06 (ì, 2Í), 1,81 (ì, 2Í), 1,73-1,20 (ì, 6Í). Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-
[3-(2-öèêëîãåêñèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6s).

Ïðèìåð 7y
2-{3-[2-(3-Ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 152-154°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, 5:1 CDCl3:CD3OD): δ 7,84 (ä, 1Í), 7,80(c, 1Í),

7,74 (ä, 1Í), 7,46 (ì, 1Í), 7,31 (ì, 2Í), 7,19 (ì, 3Í), 6,64 (ì, 3Í), 5,17 (ñ, 2Í),
5,04 (ñ, 2Í), 2,44 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 434 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-{3-[2-(3-
ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6t).

Ïðèìåð 7z
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2-{3-[2-(4-Ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 159-160°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 8,03 (ì, 2Í), 7,70 (ñ, 1Í), 7,32 (ä,

2Í), 7,16 (ì, 3Í), 6,93 (ì, 1Í), 6,69 (ì, 1Í), 6,55 (ì, 2Í), 5,16 (ñ, 2Í), 5,03 (ñ,
2Í), 2,44 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 434 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-{3-[2-(4-ôòîðôåíèë)îêñàçîë-
4-èëìåòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6u).

Ïðèìåð 7àà
2-[3-(6-Õëîðïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà

ò.ïë. 97-98°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, 5:1 CDCl3:CD3OD): δ 7,73 (ì, 1Í), 7,47 (ì, 1Í), 7,28
(ì, 3Í), 7,16 (ì, 2Í), 6,60 (ì, 3Í), 5,16 (ñ, 2Í), 5,12 (ñ, 2Í), 2,42 (ñ, 3Í). ÌÑ
(ÝÏÈ) 384, 386 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Ñ1. Ïîëó÷åíà èç ýòèë 2-[3-(6-õëîðïèðèäèí-
2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6v).

Ïðèìåð 7ab
2-Ìåòèë-6-[3-(5-ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 144-145°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, 3:1 CDCl3:CD3OD): δ 7,99 (ì, 2Í), 7,42 (ì, 3Í),

7,30 (ì, 2Í), 7,19 (ì, 2Í), 6,63 (ì, 3Í), 5,17 (ñ, 2Í), 4,95 (ñ, 2Í), 2,45 (ñ, 3Í),
2,43 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 430 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ýòèë 2-ìåòèë-6-[3-(5-ìåòèë-2-
ôåíèëîêñàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6w).

Ïðèìåð 7àñ
2-(3-Áåíçèëîêñèôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) d 7,40-7,19 (ì, 8Í), 7,14 (ò, 1Í), 6,61-6,51 (ì, 3Í), 5,07

(ñ, 2Í), 5,03 (ñ, 2Í), 2,40 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÈ) 348 (Ì)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-(3-áåíçèëîêñè-
ôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6õ).

Ïðèìåð 7ad
2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) d 8,53 (ä, 1Í), 7,87 (ò, 1Í), 7,60 (ä, 1Í), 7,37-7,13 (ì,

5Í), 6,64-6,59 (ì, 3Í), 5,15 (ä, 4Í), 2,40 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 350 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-
ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6y).

Ïðèìåð 7àå
2-[3-(7-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 188-193°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,47 (ä, 1Í), 8,09 (ñ, 1Í), 8,08 (ä,

1Í), 7,69 (ää, 2Í), 7,29-7,14 (ì, 4Í), 6,68-6,56 (ì, 3Í), 5,34 (ñ, 2Í), 5,10 (ñ, 2Í),
2,31 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 434, 436 (Ì+Í; Cl)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(7-õëîðõèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 4bc).

Ïðèìåð 7af
2-[3-(6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 176-179°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,29 (ä, 1Í), 7,91 (ä, 1Í), 7,60 (ä,

1Í), 7,42-7,39 (ì, 2Í), 7,28-7,14 (ì, 4Í), 6,67-6,55 (ì, 3Í), 5,27 (ñ, 2Í), 5,09 (ñ,
2Í), 3,90 (ñ, 3Í), 2,31 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 430 (M+H)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(6-
ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6àà).

Ïðèìåð 7àg
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 68-72°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,25 (ä, 1Í), 7,88 (ä, 1Í), 7,78 (ä,

1Í), 7,67 (ää, 1Í), 7,43 (ää, 1Í), 7,30-7,05 (ì, 7Í), 6,89 (ä, 1Í), 5,45 (ñ, 2Í),
5,11 (ñ, 2Í), 2,30 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 400 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-[3-
(õèíîëèí-2-èëîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 4å).

Ïðèìåð 7ah
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 39-65°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,44 (ä, 1Í), 8,26 (ä, 1Í), 7,85-7,75 (ì,

3Í), 7,59 (ää, 1Í), 7,38 (ñ, 1Í), 7,23 (îøñ, 2Í), 7,15-7,10 (ì, 2Í), 6,88 (ää, 1Í),
6,71 (ä, 1Í), 5,59 (ñ, 2Í), 4,67 (ñ, 2Í), 4,44 (ñ, 2Í), 2,64 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 414 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð
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53).
Ïðèìåð 7ai
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 149-154°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,19 (ä, 1Í), 8,15 (ää, 1Í), 8,11 (ä,

1Í), 7,83 (ää, 1Í), 7,77-7,71 (ì, 1Í), 7,66 (ä, 1Í), 7,58-7,53 (ì, 1Í), 7,52-7,46 (ì,
1Í), 7,33 (ò, 1Í), 7,18-7,17 (ì, 1Í), 7,11 (ò, 1Í), 7,07-7,00 (ì, 3Í), 5,41 (ñ, 2Í),
5,24 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 386 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-[3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 60).

Ïðèìåð 7aj
3-Ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,20 (ä, 1Í), 8,10 (ä, 1Í), 7,84 (ä, 1Í), 7,74 (ò, 1Í),

7,69-7,65 (ì, 2Í), 7,56 (ò, 1Í), 7,30 (ò, 1Í), 7,20-7,12 (ì, 3Í), 7,02 (ä, 1Í), 5,41

(ñ, 2Í), 5,22 (ñ, 2Í), 3,93 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 416 (M+H)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 3-ìåòîêñè-2-[3-
(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 60à).

Ïðèìåð 7ak
4-Ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 117-118°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,20 (ä, 1Í), 8,14 (ä, 1Í), 8,09 (ä, 1Í),

7,83 (ä, 1Í), 7,74 (äää, 1Í), 7,65 (ä, 1Í), 7,56 (äää, 1Í), 7,34 (ò, 1Í), 7,14-7,13
(ì, 1Í), 7,06-7,01 (ì, 2Í), 6,64 (ää, 1Í), 6,56 (ä, 1Í), 5,41 (ñ, 2Í), 5,21 (ñ, 2Í),
3,84 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 416 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 4-Ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)-áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 60b).

Ïðèìåð 7àl
5-ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 248-249°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,40 (ä, 1Í), 8,01 (ò, 2Í), 7,78 (ò,

1Í), 7,68 (ä, 1Í), 7,61 (ò, 1Í), 7,28-7,21 (ì, 2Í), 7,04 (ä, 1Í), 6,94 (ää, 1Í), 6,78-
6,71 (ì, 2Í), 6,56 (ää, 1Í), 5,36 (ñ, 2Í), 4,98 (ñ, 2Í), 3,64 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 416 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 5-ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 60ñ).

Ïðèìåð 7am
2-Ìåòîêñè-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 149-152°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,34 (ä, 1Í), 8,16 (ä, 1Í), 7,80 (ä, 1Í),

7,75 (äää, 1Í), 7,69 (ä, 1Í), 7,55 (ò, 1Í), 7,40 (Ñ, 1Í), 7,27 (ò, 1Í), 7,18 (ò, 1Í),
6,91-87 (ì, 2Í), 6,60 (ä, 2Í), 5,45 (ñ, 2Í), 5,08 (ñ, 2Í), 3,89 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 416 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 2-ìåòîêñè-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð
60d).

Ïðèìåð 7an
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 154-156°Ñ, 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) d 8,37 (ä, 1Í), 8,05 (ä, 1Í), 7,95-(ä,

1Í), 7,81-7,71 (ì, 2Í), 7,63-7,59 (ò, 1Í), 7,31-7,15 (m, 3Í), 7,06-6,97 (m, 2Í), 6,87
(d, 1Í), 6,82 (d, 1Í), 5,35 (ñ, 2Í), 5,12 (ñ, 2Í), 2,31 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 400 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà
èç ýòèë-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè) áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 60å).

Ïðèìåð 7àî
5-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]íèêîòèíîâà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,90 (ñ, 1Í), 8,52 (ñ, 1Í), 8,19 (ä, 1Í), 8,12 (ä, 1Í),

7,87-7,70 (ì, 4Í), 7,55 (ò, 1Í), 7,30 (ò, 1Í), 7,13 (ñ, 1Í), 7,01 (ò, 2Í), 5,44 (ñ,
2Í), 5,10 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 387 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ìåòèë 5-[3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]íèêîòèíàòà (ïðèìåð 62).

Ïðèìåð 7àð
2-[3-(2,4-Äèèçîïðîïèë-5-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,35 (ì, 2Í); 7,08 (ì, 4Í); 6,60 (ì, 3Í); 5,18 (ñ, 2Í);

4,98 (ñ, 2Í); 3,19 (ì, 1Í); 2,86 (ì, 1Í); 2,44 (ñ, 3Í); 2,35 (ñ, 3Í); 1,22 (ì, 12Í).
ÌÑ (ÝÈ) 484 (Ì)+. Ïîëó÷åíà èç ýòèë 2-[3-(2,4-äèèçîïðîïèë-5-
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ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6ab).
Ïðèìåð 7aq
2-[3-(2,4-áèñ-Òðèôòîðìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,91 (ñ, 1Í), 7,80 (ì, 2Í), 7,33 (ä, 2Í), 7,18 (ì, 2Í),

6,60 (ì, 2Í), 6,52 (ää, 1Í), 5,24 (Ñ, 2Í), 5,17 (ñ, 2Í), 2,45 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 484 (Ì)+.
Ïîëó÷àþò èç ýòèë 2-[3-(2,4-áèñ-òðèôòîðìåòèëáåíçèëîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà
(ïðèìåð 6àñ).

Ïðèìåð 7àr
2-[3-(Áèôåíèë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,58 (ì, 4Í), 7,44 (ì, 4Í), 7,35 (ì, 3Í), 7,18 (ì, 2Í),

6,60 (ì, 3Í), 5,17 (ñ, 2Í), 5,02 (ñ, 2Í), 2,44 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 424 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 2-
[3-(áèôåíèë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6àd).

Ïðèìåð 7as
2-Ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-1-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,00 (ì, 1Í), 7,85 (ì, 2Í), 7,47 (ì, 4Í), 7,34 (ì, 2Í),

7,17 (ì, 2Í), 6,62 (ì, 3Í), 5,40 (ñ, 2Í), 5,16 (ñ, 2Í), 2,43 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 398 (Ì)+. Ïîëó÷àþò
èç ýòèë 2-ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-1-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6àå).

Ïðèìåð 7at
2-[3-(5-Ýòèëïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,42 (øñ, 1Í), 7,65 (ä, 1Í), 7,39 (ä, 1Í), 6,63 (øñ,

1Í), 6,56 (ì, 2Í), 2,60 (ê, 2Í), 2,29 (ñ, 3Í), 1,21 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 378 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç
ìåòèë 2-[3-(5-Ýòèëïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6af).

Ïðèìåð 7àu
2-[3-(4-Ýòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,2 (ì, 8Í), 6,6 (ì, 3Í), 5,13 (ñ, 2Í), 5,05 (ä, 2Í),

2,64 (ì, 2Í), 2,28 (ñ, 3Í), 1,17 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 375 (Ì-Í)-. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-[3-(4-
ýòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6àg).

Ïðèìåð 7av
2-[3-(3-Áðîìáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,62 (øñ, 1Í), 7,50 (ä, 1Í), 7,42 (ä, 1Í), 7,33 (ä, 1Í),

7,08 (ì, 4Í), 6,67 (øñ, 1Í), 6,54 (ì, 2Í), 5,13 (ñ, 2Í), 5,08 (ñ, 2Í), 2,28 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 425 (Ì-Í)-. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-[3-(3-áðîìáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-
ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6ah).

Ïðèìåð 7aw
2-{3-[2-(5-Ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,36 (øñ, 1Í), 7,56 (ä, 1Í), 7,14 (ì, 5Í), 6,49 (ì, 3Í),

5,11 (øñ, 2Í), 4,27 (ò, 2Í), 3,09 (ò, 2Í), 2,56 (ê, 2Í), 2,29 (ñ, 3Í), 1,17 (ò, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 392 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-{3-[2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòîêñè]
ôåíîêñèìåòèë}-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 4f).

Ïðèìåð 7àõ
2-Ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) δ 8,28 (ä, 1Í), 7,97 (ä, 1Í), 7,88 (ä, 1Í), 7,74 (ò, 1Í),

7,51 (ì, 1Í), 7,26 (ä, 2Í), 7,16 (ì, 2Í), 7,02 (ì, 1Í), 6,38 (ì, 3Í), 5,10 (ñ, 2Í),
3,83 (ò, 2Í), 3,22 (ò, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í). Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-ìåòèë-á-[3-(2-õèíîëèí-2-
èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 21b).

Ïðèìåð 7ày
2-Ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,49 (ä, 1Í), 7,69 (ì, 1Í), 7,26 (ì, 3Í), 7,04 (ì, 2Í),

6,38 (ì, 4Í), 5,03 (ñ, 2Í), 3,67 (ò, 2Í), 2,94 (ò, 2Í), 2,31 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 364 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë] áåíçîàòà (ïðèìåð
4g).
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Ïðèìåð 7az
2-[3-(Áåíçîîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,61 (øò, 1Í), 7,34 (ä, 1Í), 7,04 (ì, 10Í), 5,12 (ñ,

2Í), 4,47 (øä, 2Í), 2,29 (3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 389 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-[3-(áåíçîîêñàçîë-
2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 4h).

Ïðèìåð 7bà
2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,52 (øä, 1Í), 7,81 (ì, 1Í), 7,47 (ä, 1Í), 7,20 (ì, 5Í),

6,94 (ì, 3Í), 5,12 (ñ, 2Í), 4,59 (ñ, 2Í), 4,56 (ñ, 2Í), 2,30 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 364 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)-ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà
(ïðèìåð 4i).

Ïðèìåð 7bb
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,40 (ä, 1Í), 7,98 (ä, 2Í), 7,76 (ì, 1Í), 7,64 (ì, 1Í),

7,31 (ì, 5Í), 7,00 (ì, 2Í), 6,92 (ää, 1Í), 5,12 (ñ, 2Í), 4,79 (ñ, 2Í), 4,62 (ñ, 2Í),
2,32 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 414 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 4j).

Ïðèìåð 7bñ
2-Ìåòèë-6-{3-[2-(5-ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èë)ýòîêñè]-ôåíîêñèìåòèë}áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 8,03 (ì, 2Í), 7,43 (ì, 3Í), 7,26 (ì, 2Í), 7,17 (ì, 1Í),

7,10 (ì, 1Í), 6,68 (ñ, 1Í), 6,51 (ì, 2Í), 5,18 (ñ, 2Í), 4,22 (ì, 2Í), 2,96 (ì, 2Í),
2,41 (ñ, 3Í), 2,36 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 444 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-{3-[2-(5-
ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èë)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}áåíçîàòà (ïðèìåð 21à).

Ïðèìåð 7bd
2-Ìåòèë-6-[3-(6-ôåíèëïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 7,88 (ì, 2Í), 7,63 (ì, 1Í), 7,52 (ì, 1Í), 7,37 (ì, 4Í),

7,18 (ì, 2Í), 6,99 (ì, 2Í), 6,60-6,36 (ì, 3Í), 5,14 (ñ, 2Í), 5,00 (ñ, 2Í), 2,23 (ñ,
3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 426 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 2-ìåòèë-6-[3-(6-ôåíèëïèðèäèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 33).

Ïðèìåð 7 be
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëñóëüôàíèëìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,40 (ä, 1Í), 7,99 (ò, 2Í), 7,78 (ò, 1Í), 7,65-7,57

(ì, 2Í), 7,20-7,01 (ì, 6Í), 6,85 (ò, 1Í), 5,33 (ñ, 2Í), 4,25 (ñ, 2Í), 2,26 (ñ, 3Í);
ÌÑ (ÝÏÈ) 415 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)
ôåíèëñóëüôàíèëìåòèë] áåíçîàòà, (ïðèìåð 84).

Ïðèìåð 7bf
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëñóëüôèíèëìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,43 (ä, 1Í), 8,01 (ò, 2Í), 7,78 (ò, 1Í), 7,68 (ä,

1Í), 7,62 (ò, 1Í), 7,48 (ò, 1Í), 7,25-7,22 (ì, 4Í), 7,10 (ä, 1Í), 6,94 (ò, 1Í), 5,41
(ñ, 2Í), 4,22 (ä, 1Í), 4,11 (ä, 1Í), 2,33 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 432 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç èçîáóòèë
2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè) ôåíèëñóëüôèíèëìåòèë] áåíçîàòà (ïðèìåð 85).

Ïðèìåð 7bg
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëñóëüôîíèëìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,43 (ä, 1Í), 8,05-7,98 (ì, 2Í), 7,77 (ò, 1Í), 7,67

(ä, 1Í), 7,60 (ò, 1Í), 7,51 (ò, 1Í), 7,43-7,35 (ì, 2Í), 7,26-7,20 (ì, 3Í), 6,95-6,92
(ì, 1Í), 5,42 (ñ, 2Í), 4,81 (ñ, 2Í), 2,32 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 448 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç èçîáóòèë
2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëñóëüôîíèëìåòèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 86).

Ïðèìåð 7bh
2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëýòèíèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) d 8,19 (ä, 1Í), 8,04 (ä, 1Í), 7,89 (ä, 1Í), 7,82 (ä, 1Í),

7,73 (äò, 2Í), 7,64 (ò, 2Í), 7,54 (ò, 1Í), 7,26 (ò, 1Í), 6,94 (ää, 1Í), 6,81-6,85 (ì,
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2Í), 5,34 (ñ, 2Í), 2,76 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 394 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë-2-ìåòèë-6-[3-
(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëýòèíèë]áåíçîàòà (ïðèìåð 6ai).

Ïðèìåð 7bi
2-Ìåòèë-6-[3-(5-ôåíèëïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
ò.ïë. 80-83°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, 5:1 CDCl3:CD3OD): δ 8,76 (ñ, 1Í), 7,97 (ä, 1Í), 7,62

(ì, 3Í), 7,48 (ì, 3Í), 7,30 (ì, 2Í), 7,19 (ì, 2Í), 6,68 (ñ, 1Í), 6,62 (ä, 2Í), 5,21
(ñ, 2Í), 5,17 (ñ, 2Í), 2,44 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 426 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(5-
ôåíèëïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàòà (ïðèìåð 6aj).

Ïðèìåð 7bj
2-[3-(2-Õëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,56 (ì, 1Í), 7,50 (ì, 1Í), 7,38 (ì, 2Í), 7,14 (ì, 2Í),

7,06 (ì, 2Í), 6,67 (ñ, 1Í), 6,58 (ì, 2Í), 5,13 (øä, 4Í), 2,28 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) (Ì)+. ñòðóêòóðà,
îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç 2-[3-(2-õëîðáåíçèë-îêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà
(ïðèìåð 6ak).

Ïðèìåð 7bk
2-[3-(4-Õëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,42 (ì, 3Í), 7,08 (ì, 5Í), 6,66 (ñ, 1Í), 6,54 (ì, 2Í),

5,13 (ñ, 2Í), 5,07 (ñ, 2Í), 2,28 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÈ) 382 (Ì)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl.
Ïîëó÷àþò èç 2-[3-(4-õëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 6àl).

Ïðèìåð 7bl
2-Ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèëõèíîêñàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,05 (ì, 2Í), 7,82 (ì, 2Í), 7,14 (ì, 4Í), 6,75 (Ñ, 1Í),

6,61 (ì, 2Í), 5,41 (ñ, 2Í), 5,11 (ñ, 2Í), 2,76 (ñ, 3Í), 2,27 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 415 (M+H)+.
Ïîëó÷àþò èç ìåòèëîâîãî ýôèðà 2-ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèëõèíîêñàëèí-2-èëìåòîêñè)
ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíîé êèñëîòû (ïðèìåð 6am).

Ïðèìåð 7bm
2-Ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,94 (ì, 4Í), 7,54 (ì, 3Í), 7,16 (ì, 4Í), 6,69 (ñ, 1Í),

6,58 (ì, 2Í), 5,24 (ñ, 2Í), 5,11 (ñ, 2Í), 2,29 (ñ, 3Í). Ïîëó÷àþò èç ìåòèëîâîãî ýôèðà
2-ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíîé êèñëîòû (ïðèìåð 6an).

Ïðèìåð 8
3-[(2-Ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè]áåíçîíèòðèë
Ê îõëàæäàåìîé ñóñïåíçèè (0°Ñ) ãèäðèäà íàòðè  (840 ìã, 60% äèñïåðñè  â ìèíåðàëüíîì

ìàñëå, 21 ììîëü) â ÒÃÔ (20 ìë) äîáàâë þò ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 3-ãèäðîêñèáåíçîíèòðèë
(2,4 ã, 20 ììîëü), MEM õëîðèä (2,25 ìë, 20 ììîëü) è DMPU (2 ìë) â ÒÃÔ (20 ìë). Ïî
îêîí÷àíèè äîáàâëåíè , áàíþ äë  îõëàæäåíè  óäàë þò è ïðîäîëæàþò ïåðåìåøèâàíèå â
òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì, ïðîìûâàþò
âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò ïëàìåííîé (ôëýø) õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 30% ýòèëàöåòàò 10%
äèõëîðìåòàí â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ìàñëà. ÌÑ
(ÝÏÈ) 207 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 8à
3-[(2-Ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè]áåíçàëüäåãèä
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ìåòîäèêó,

÷òî â ïðèìåðå 8, êðîìå èñïîëüçîâàíè  3-ãèäðîêñèáåíçàëüäåãèäà âìåñòî 3-ãèäðîêñè-
áåíçîíèòðèëà. ÌÑ (ÝÈ) 210 (Ì)+.

Ïðèìåð 9
3-[(2-Ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè]áåíçèëàìèí
Ê îõëàæäàåìîìó (0°Ñ) ðàñòâîðó 3-[(2-ìåòîêñèýòîêñè)-ìåòîêñè]áåíçîíèòðèëà (3,9 ã,

18,8 ììîëü, ïðèìåð 8) â ÒÃÔ (40 ìë) äîáàâë þò LAH (40 ìë, 1 Ì â ÒÃÔ). Ïîëó÷åííûé
ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèí, çàòåì õîëîäíóþ áàíþ óäàë þò è ïðîäîëæàþò
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ïåðåìåøèâàíèå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî 0°Ñ, çàòåì äîáàâë þò
ïî êàïë ì âîäó (1,5 ìë), à çàòåì ðàñòâîð NaOH (1,5 ìë, 5 Ì) è âîäó (1,5 ìë).
Ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì, çàòåì ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò.
Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå, êîòîðîå èñïîëüçóþò
áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÏÈ) 211 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 10
3-(Õèíîëèí-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîë
Ê ðàñòâîðó 3-[(2-ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè]áåíçèëàìèíà (422 ìã, 2 ììîëü, ïðèìåð 9) â

ÄÌÑÎ (4 ìë) äîáàâë þò 2-õëîð-õèíîëèí (328 ìã, 2 ììîëü). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð íàãðåâàþò
äî 140°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
îõëàæäàþò, ðàçáàâë þò âîäîé, çàòåì ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ýêñòðàêò
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
ïîãëîùàþò ìåòàíîëîì (10 ìë), çàòåì äîáàâë þò ìîíîãèäðàò ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòû (190
ìã, 1 ììîëü). Ýòó ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè è îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 30% ýòèëàöåòàò â
äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 251 (Ì+Í)+.

Íèæåñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ìåòîäèêó, ÷òî â
ïðèìåðå 10, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî õëîðèäà è àìèíà âìåñòî 2-õëîð-õèíîëèíà è 3-
[(2-ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè]áåíçèëàìèíà.

Ïðèìåð 10à
3-[(N-Áåíçîêñàçîë-2-èë-N-ìåòèëàìèíî)ìåòèë]ôåíîë
ÌÑ (ÝÏÈ) 255 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-[(ìåòèëàìèíî)ìåòèë]-(2-

ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçîëà (ïðèìåð 28) è 2-õëîð-áåíçîêñàçîëà. Êðîìå òîãî, áåç
íàãðåâàíè  äî 140°Ñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.

Ïðèìåð 10b
3-[(N-Ìåòèë-N-õèíîëèí-2-èëàìèíî)ìåòèë]ôåíîë
ÌÑ (ÝÏÈ) 265 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-[(ìåòèëàìèíî)ìåòèë]-(2-

ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçîëà (ïðèìåð 28) è 2-õëîðõèíîëèíà.
Ïðèìåð 10ñ
3-(Áåíçîîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîë
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 10 çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò 2-õëîðáåíçîêñàçîë
âìåñòî 2-õëîðõèíîëèíà. Êðîìå òîãî, áåç íàãðåâàíè  äî 140°Ñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü

ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. ÌÑ (ÝÏÈ) 241 (Ì+Í)+.
Ïðèìåð 11
2-(3-([2-Ìåòîêñèýòîêñè]ìåòîêñè)ôåíîêñè]ýòàíîë
Ê îõëàæäàåìîìó (0°Ñ) ðàñòâîðó ò-áóòèë (3-([2-ìåòîêñèýòîêñè]ìåòîêñè)ôåíîêñè]

)àöåòàòà (1,2 ã, 3,8 ììîëü, ïðèìåð 12) â ÒÃÔ (10 ìë) äîáàâë þò ðàñòâîð
ëèòèéàëþìèíèéãèäðèäà (5 ìë, 1 Ì â ÒÃÔ). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå
10 ìèí, çàòåì ïî êàïë ì äîáàâë þò âîäó (0,2 ìë), ñ ïîñëåäóþùèìè äîáàâëåíèåì ðàñòâîðà
NaOH (0,2 ìë, 5 Ì) è âîäû (0,2 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì,
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå ìàñëà, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÈ) 242
(M)+.

Ïðèìåð 11à
2-(5-Ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èë)ýòàíîë
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ìåòîäèêó,

êàê â ïðèìåðå 11, êðîìå èñïîëüçîâàíè  ìåòèë 2-(5-Ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èë)àöåòàòà
(ïðèìåð 32) âìåñòî ò-áóòèë (3-([2-ìåòîêñèýòîêñè]ìåòîêñè)-ôåíîêñè])àöåòàòà. ÌÑ (ÝÏÈ)
204 (M+H)+.

Ïðèìåð 12
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ò-Áóòèë(3-([2-ìåòîêñèýòîêñè]ìåòîêñè)ôåíîêñè])àöåòàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 4, êðîìå èñïîëüçîâàíè  3-([2-ìåòîêñèýòîêñè]ìåòîêñè)ôåíîëà
(ïðèìåð 13) âìåñòî 3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîëà è ò-áóòèë áðîìàöåòàòà âìåñòî ìåòèë 2-
áðîììåòèë-6-ìåòèëáåíçîàòà. ÌÑ (ÝÈ) 312 (Ì)+.

Ïðèìåð 13
3-[(2-Ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè]ôåíîë
Ê îõëàæäàåìîé (0°Ñ) ñóñïåíçèè NaH (440 ìã, 60% äèñïåðñè  â ìàñëå, 11 ììîëü) â ÒÃÔ

(10 ìë) ìåäëåííî äîáàâë þò ðàñòâîð, ñîäåðæàùèé 3-áåíçîèëôåíîë (2,14 ã, 10 ììîëü),
MEM õëîðèä (1,28 ìë, 10,5 ììîëü) è DMPU (3 ìë) â ÒÃÔ (20 ìë). Ïî îêîí÷àíèè äîáàâëåíè 
õîëîäíóþ áàíþ óäàë þò è ïðîäîëæàþò ïåðåìåøèâàíèå â òå÷åíèå 2,5 ÷àñîâ. Äîáàâë þò
íàñûùåííûé ðàñòâîð NH4Cl è ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì, ïðîìûâàþò âîäîé è
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê ïîãëîùàþò
ìåòàíîëîì (10 ìë) è ÒÃÔ (10 ìë), äîáàâë þò ÒÃÔ (10 ìë), çàòåì äîáàâë þò ðàñòâîð
ãèäðîêñèäà íàòðè  (10 ìë, 2 í.). Ýòó ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ìèí, çàòåì
äîáàâë þò ñîë íóþ êèñëîòó (10 ìë, 2 í.). Çàòåì ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì,
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3 è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä
MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ïëàìåííîé (ôëýø) õðîìàòîãðàôèåé
(ñèëèêàãåëü, 30% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â
âèäå ìàñëà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,00 (ò, 1Í), 6,52 (øä, 1Í), 6,48 (øñ, 1Í),
6,38 (øä, 1Í), 5,14 (ñ, 2Í), 3,71 (ì, 2Í), 3,47 (ì, 2Í), 3,30 (ñ, 3Í).

Ïðèìåð 14
[(2-Ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè]-3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)-ýòîêñè]áåíçîë
Ê ðàñòâîðó 2-(3-([2-ìåòîêñèýòîêñè]ìåòîêñè)ôåíîêñè])-ýòàíîëà (242 ìã, 1 ììîëü,

ïðèìåð 11) â ÄÌÑÎ (1,5 ìë) äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (44 ìã, 60% äèñïåðñè  â
ìèíåðàëüíîì ìàñëå, 1,1 ììîëü) ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 2-ôòîðïèðèäèíà (176 ìë, 2
ììîëü). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, îõëàæäàþò, ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì, ïðîìûâàþò âîäîé íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 30% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 320 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 15
3-(2-Õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîë
Ê ðàñòâîðó 1-(2-ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè-3-(2-Õèíîëèí-2-èëâèíèë) áåíçîëà (120 ìã, 0,35

ììîëü, ïðèìåð 16) äîáàâë þò ìîíîãèäðàò ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòû (74 ìã, 0,39 ììîëü).
Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
4 ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîãëîùàþò
äèõëîðìåòàíîì. Ýòîò ðàñòâîð ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3, ñóøàò íàä
MgSO4, çàòåì êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÏÈ) 248 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå
15, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî MEM ïðîñòîãî ýôèðà âìåñòî 1-(2-
ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè-3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)áåíçîëà.

Ïðèìåð 15a
3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]ôåíîë
ÌÑ (ÝÏÈ) 232 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç [(2-ìåòîêñèýòîêñè)-ìåòîêñè]-3-[2-(ïèðèäèí-2-

èëîêñè)ýòîêñè]áåíçîëà (ïðèìåð 14).
Ïðèìåð 15b
3-(Õèíîëèí-2-èëîêñèìåòèë)ôåíîë
ÌÑ (ÝÏÈ) 252 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 2-[3-(2-ìåòîêñèýòîêñè-ìåòîêñè)áåíçèëîêñè]

õèíîëèíà (ïðèìåð 81).
Ïðèìåð 15ñ
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Ýòèë 2-(3-ãèäðîêñèôåíèëýòèíèë)-6-ìåòèëáåíçîàò
ÌÑ (ÝÈ) 280 (Ì)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë-2-[3-(2-ìåòîêñè-ýòîêñèìåòîêñè)ôåíèëýòèíèë]-6-

ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 98).
Ïðèìåð 16
1-(2-Ìåòîêñèýòîêñè)ìåòîêñè-3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)áåíçîë
Ê îõëàæäàåìîé (-78°Ñ) ñóñïåíçèè òðèôåíèë(õèíîëèí-2-èëìåòèë)ôîñôîíèéõëîðèäà (1,76

ã, 4 ììîëü, ïðèìåð 17) â ÒÃÔ (24 ìë) äîáàâë þò, ïî êàïë ì, ðàñòâîð í-áóòèëëèòè  (1,7
ìë, 2,5 Ì â ãåêñàíå). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèí, çàòåì äîáàâë þò
ðàñòâîð 3-[(2-ìåòîêñèýòîêñè)-ìåòîêñè]áåíçàëüäåãèäà (756 ìã, 3,6 ììîëü, ïðèìåð 8à) â
ÒÃÔ (3 ìë). Ýòó ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèí, çàòåì õîëîäíóþ áàíþ óäàë þò è
ïðîäîëæàþò ïåðåìåøèâàíèå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò
ýòèëàöåòàòîì, ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì àöåòàò àììîíè  è íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 40% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå ìàñëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 336 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 17
Òðèôåíèë(õèíîëèí-2-èëìåòèë)ôîñôîíèéõëîðèä
Ê ðàñòâîðó 2-õëîðìåòèëõèíîëèíà (2,9 ò, 20 ììîëü) â àöåòîíèòðèëå (32 ìë) äîáàâë þò

òðèôåíèëôîñôèí (4,49 ã, 17 ììîëü). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ è
ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Ýòó ñìåñü îõëàæäàþò,
ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì, çàòåì ôèëüòðóþò. Òâåðäîå âåùåñòâî ïðîìûâàþò ïðîñòûì
ýôèðîì, çàòåì ñóøàò â âûñîêîì âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â
âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,20 (ä, 1Í), 8,06 (ä, 1Í), 7,95
(ì, 6Í), 7,42-7,8 (ì, 13Í), 6,10 (ä, 2Í).

Ïðèìåð 18
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëýòèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-óêñóñíà  êèñëîòà
Ê ðàñòâîðó {2-ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}óêñóñíîé êèñëîòû

(94 ìã, 0,23 ììîëü, ïðèìåð 41à) â ÄÌÔ (1,5 ìë) äîáàâë þò õëîðèä òðèñòðèôåíèëôîñôèí
ðîäè  (25 ìã, 0,027 ììîëü). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïîìåùàþò â àòìîñôåðó âîäîðîäà,
íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è çàòåì ñèñòåìó ïðîäóâàþò àçîòîì è
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê î÷èùàþò ÂÝÆÕ (HPLC) ñ îáðàùåííîé ôàçîé, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå òðèôòîðàöåãàòíîé ñîëè. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö,
CDCl 3) δ 8,57 (ä, 1Í), 8,40 (ä, 1Í), 8,0 (ì, 2Í), 7,80 (ò, 1Í), 7,52 (ä, 1Í), 7,24
(øä, 1Í), 7,14 (ì, 2Í), 7,04 (ò, 1Í), 6,93 (øñ, 1Í), 6,83 (ä, 1Í), 6,74 (ä, 1Í), 5,11
(ñ, 2Í), 4,50 (ñ, 2Í), 3,68 (ò, 2Í), 3,20 (ò, 2Í), 2,28 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 428 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 18, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîé êèñëîòû âìåñòî {2-ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-
èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}óêñóñíîé êèñëîòû.

Ïðèìåð 18à
2-Ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëýòèë)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,62 (ä, 1Í), 8,44 (ä, 1Í), 8,0 (ì, 2Í), 7,80 (ò, 1Í),

7,61 (ä, 1Í), 7,21 (ä, 1Í), 7,11 (ä, 1Í), 7,07 (ò, 1Í), 6,94 (øñ, 1Í), 6,76 (øä, 1Í),
6,68 (ä, 1Í), 5,09 (ñ, 2Í), 3,70 (ò, 2Í), 3,18 (ò, 2Í), 2,40 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 398 (M+H)+.
Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíîé êèñëîòû
(ïðèìåð 4à).

Ïðèìåð 19
4-Õëîðìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë
Áåíçàìèä (1,21 ã, 10 ììîëü) ñìåøèâàþò ñ 1,3-äèõëîð-àöåòîíîì (1,26 ã, 10 ììîëü) è

ñìåñü íàãðåâàþò äî 130°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Çàòåì
ïîëó÷åííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì, ïðîìûâàþò
ðàñòâîðîì Ê2ÑÎ3 (íàñûùåííûì), çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä
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MgSO 4 è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå òâåðäîãî
âåùåñòâà, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÏÈ) 194 (Ì+Í,
ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 19, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî àìèäà âìåñòî áåíçàìèäà.

Ïðèìåð 19à
2-(5-Ìåòèëòèîôåí-2-èë)îêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèä
ÌÑ (ÝÏÈ) 214, 216 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç 5-ìåòèëòèîôåí-2-

êàðáîêñàìèäà.
Ïðèìåð 19b
2-Öèêëîãåêñèëîêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèä
ÌÑ (ÝÏÈ) 200, 202 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç

öèêëîãåêñàíêàðáîêñàìèäà.
Ïðèìåð 19ñ
2-(3-Ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèä
ÌÑ (ÝÏÈ) 212, 214 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç 3-ôòîðîáåíçàìèäà.
Ïðèìåð 19d
2-(4-Ôòîðôåíèë)îêñàçîë-4-èëìåòèëõëîðèä
ÌÑ (ÝÏÈ) 212, 214 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç 4-ôòîðîáåíçàìèäà.
Ïðèìåð 20
4-Õëîðìåòèë-2-ôåíèëòèàçîë
Ðàñòâîð òèîáåíýàìèäà (1,37 ã, 10 ììîëü) è 1,3-äèõëîð-àöåòîíà (1,27 ã, 10 ììîëü) â

ýòàíîëå (25 ìë) íàãðåâàþò äî 75°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1
÷àñà. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð îõëàæäàþò, âûëèâàþò â ëåä, çàòåì äîâîä ò äî ðÍ 8
(íàñûùåííûì) ðàñòâîðîì Ê2ÑÎ3. Ýòó ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì, ñóøàò íàä
MgSO 4 è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. Ýòîò ïðîäóêò
èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÏÈ) 210 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 21
{2-ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
Ê ðàñòâîðó [2-ìåòèë-6-(3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-àöåòîíèòðèëà (135 ìã, 0,5

ììîëü, ïðèìåð 25) è 2-(ïèðèäèí-2-èë)ýòàíîëà (126 ìë, 0,94 ììîëü) â ÒÃÔ (2 ìë)
äîáàâë þò òðèôåíèëôîñôèí (262 ìã, 1 ììîëü) ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì DEAD (118
ìë, 0,75 ììîëü). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷, çàòåì êîíöåíòðèðóþò è
îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 50% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ìàñëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 375 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 21, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ñïèðòà è ôåíîëà âìåñòî 2-(ïèðèäèí-2-
èë)ýòàíîëà è [2-ìåòèë-6-(3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-àöåòîíèòðèëà, ñîîòâåòñòâåííî.

Ïðèìåð 21à
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-{3-[2-(5-ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èë)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}áåíçîàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 458 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 2-(5-ìåòèë-2-ôåíèë-îêñàçîë-4-èë) ýòàíîëà (ïðèìåð

Íà) è ìåòèë 2-(3-ãèäðîêñè-ôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 5).
Ïðèìåð 21b
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,08 (ì, 2Í), 7,80 (ä, 1Í), 7,70 (ò, 1Í), 7,51 (ò, 1Í),

7,42 (ä, 1Í), 7,29 (ì, 2Í), 7,16 (ì, 2Í), 6,53 (ì, 3Í), 5,06 (ñ, 2Í), 4,46 (ò, 2Í),
3,81 (ñ, ÇÍ), 3,45 (ò, 2Í), 2,37 (ñ, ÇÍ). ÌÑ (ÝÏÈ) 428 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç 2-õèíîëèí-2-
èëýòàíîëà (ïðèìåð 69à) è 2-(3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 5).

Ïðèìåð 22
2-Öèàíîìåòîêñè-3-ìåòèëáåíçàëüäåãèä
Ñìåñü 2-ãèäðîêñè-3-ìåòèëáåíçàëüäåãèäà (10,2 ã, 75,0 ììîëü, Aldrich),

áðîìàöåòîíèòðèëà (5,70 ìë, 82,5 ììîëü) è êàðáîíàòà êàëè  (11,4 ã, 82,5 ììîëü) â ÄÌÔ
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(150 ìë) íàãðåâàþò äî 55°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, îõëàæäàþò, çàòåì ðàçáàâë þò ïðîñòûì
ýôèðîì. Ñìåñü ïðîìûâàþò äèñòèëëèðîâàííîé âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaCl, çàòåì
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 10,20 (ñ,
1Í), 7,70 (ä, 1Í), 7,53 (ä, 1Í), 7,29 (ì, 1Í), 4,81 (ñ, 2Í), 2,42 (ñ, 3Í).

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 22, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ôåíîëà âìåñòî 2-ãèäðîêñè-3-
ìåòèëáåíçàëüäåãèäà.

Ïðèìåð 22à
2-Öèàíîìåòîêñè-3,5-äèõëîðáåíçàëüäåãèä
ÌÑ (ÝÈ) 229, 231 (Ì)+. Ïîëó÷àþò èç 3,5-äèõëîðñàëèöèëàëüäåãèäà.
Ïðèìåð 22b
2-Öèàíîìåòîêñè-5-õëîð-3-ìåòîêñèáåíçàëüäåãèä
ÌÑ (ÝÈ) 225 (M)+. Ïîëó÷àþò èç 5-õëîð-2-ãèäðîêñè-3-ìåòîêñèáåíçàëüäåãèäà (ïðèìåð 44).
Ïðèìåð 22ñ
Ìåòèë 2-(2-ôîðìèë-6-ìåòèëôåíîêñè)ïðîïèîíàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 22, êðîìå èñïîëüçîâàíè  ìåòèë 2-áðîìïðîïèîíàòà âìåñòî
áðîìàöåòîíèòðèëà.

Ïðèìåð 23
(2-Ãèäðîêñèìåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
2 Ì òðèãëèì ðàñòâîð áîðãèäðèäà íàòðè  (16,0 ìë, 32,1 ììîëü) ìåäëåííî äîáàâë þò ê

îõëàæäàåìîìó ðàñòâîðó (-78°Ñ) 2-öèàíîìåòîêñè-3-ìåòèëáåíçàëüäåãèäà (11,25 ã, 64,2
ììîëü, ïðèìåð 22) â ÒÃÔ (180 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà,
ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî 0°Ñ â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ, çàòåì ãàñ ò 2 í. HCl (16,8
ìë) è ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò è ïðîìûâàþò äâàæäû
äèñòèëëèðîâàííîé âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä MgSO4.
Îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
æåëòîãî ìàñëà.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 23, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî àëüäåãèäà âìåñòî 2-öèàíîìåòîêñè-3-
ìåòèëáåçàëüäåãèäà.

Ïðèìåð 23à
(2,4-Äèõëîð-6-ãèäðîêñèìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
Ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  2-öèàíîìåòîêñè-Ç,5-äèõëîðáåíçàëüäåãèä (ïðèìåð 22à).
Ïðèìåð 23b
(4-Õëîð-2-ãèäðîêñèìåòèë-6-ìåòîêñèôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÈ) 227 (M)+. Ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  2-öèàíîìåòîêñè-5-õëîð-3-ìåòîêñèáåíçàëüäåãèä

(ïðèìåð 22b).
Ïðèìåð 23ñ
Ìåòèëîâûé ýôèð 2-(2-ãèäðîêñèìåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)-ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
ÌÑ (ÝÈ) 194 (Ì)+. Ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  ìåòèë 2-(2-ôîðìèë-6-ìåòèëôåíîêñè)ïðîïèîíàò

(ïðèìåð 22ñ).
Ïðèìåð 24
(2-Áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
Òðèôåíèëôîñôèí (15,2 ã, 57,8 ììîëü) äîáàâë þò ê 2-öèàíîìåòîêñè-3-

ìåòèëáåíçèëàëêîãîëþ (9,3 ã, 52,5 ììîëü, ïðèìåð 23) â ÒÃÔ (175 ìë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
äî òåõ ïîð, ïîêà îíà íå ñòàíåò ãîìîãåííîé è îõëàæäàþò äî 0°Ñ, ñ ïîñëåäóþùèì
äîáàâëåíèåì, òðåì  ïîðöè ìè, N-áðîìñóêöèíèìèäà (10/3 ã, 57,8 ììîëü). Ñïóñò  90 ìèíóò,
ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé
(ñèëèêàãåëü, 5:1 ãåêñ:EtOAc), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
áëåäíîæåëòîãî êðèñòàëëè÷åñêîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÈ) 239, 241 (Ì)+, ñòðóêòóðà,
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îòâå÷àþùà  Br.
Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â

ïðèìåðå 24, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ñïèðòà âìåñòî 2-öèàíîìåòîêñè-3-
ìåòèëáåíçèëàëêîãîë .

Ïðèìåð 24à
(2-Áðîììåòèë-4,6-äèõëîðôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÈ) 277 (Ì-16)+. Ïîëó÷àþò èç (2,4-äèõëîð-6-ãèäðîêñèìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà

(ïðèìåð 23à).
Ïðèìåð 24b
(2-Áðîììåòèë-4-õëîð-6-ìåòîêñèôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÈ) 289 (Ì)+. Ïîëó÷àþò èç (4-õëîð-2-ãèäðîêñèìåòèë-6-

ìåòîêñèôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 23b).
Ïðèìåð 24ñ
Ìåòèë 2-(2-áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)ïðîïèîíàò
ÌÑ (ÝÈ) 286 (Ì)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  áðîìó. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-(2-

ãèäðîêñèìåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)ïðîïèîíàòà (ïðèìåð 23ñ).
Ïðèìåð 25
(2-[3-Ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
Íàãðåâàþò (60°Ñ) ñìåñü 2-öèàíîìåòîêñè-3-ìåòèëáåíçèëáðîìèäà (10,2 ã, 42,7 ììîëü,

ïðèìåð 24), ðåçîðöèí (18,8 ã, 171 ììîëü) è êàðáîíàòà êàëè  (47,2 ã, 342 ììîëü) â
àöåòîíèòðèëå (140 ìë) â òå÷åíèå äâóõ ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì
ýôèðîì è ïðîìûâàþò òðè ðàçà äèñòèëëèðîâàííîé âîäîé, îäèí ðàç íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè è ñóøàò íàä MgSO4. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò è êîíöåíòðèðóþò, è ïîëó÷åííûé
îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 5% EtOAc/CH2Cl2), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî êðèñòàëëè÷åñêîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ
(ÝÈ) 269 (Ì)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 25, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî áðîìèäà âìåñòî 2-öèàíîìåòîêñè-3-
ìåòèëáåíçèëáðîìèäà.

Ïðèìåð 25à
[4-Õëîð-2-(3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëôåíîêñè]-àöåòîíèòðèë
Ïîëó÷àþò èç (2-áðîììåòèë-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 43).
Ïðèìåð 25b
[4,6-Äèõëîð-2-(3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-àöåòîíèòðèë
Ïîëó÷àþò èç (2-áðîììåòèë-4,6-äèõëîðôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 24à).
Ïðèìåð 26
2-Ìåòèë-6,7-äèôòîðõèíîëèí
Ê êèï ùåìó (ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì) ðàñòâîðó 3,4-äèôòîðàíèëèíà (2,30 ìë, 23,2

ììîëü), òåòðàõëîð-1,4-áåíçîõèíîíà (5,70 ã, 23,2 ììîëü) è êîíöåíòðèðîâàííîé ñîë íîé
êèñëîòû (6 ìë) â 2-áóòàíîëå (40 ìë) äîáàâë þò êðîòîíàëüäåãèä (1,92 ìë, 23,2 ììîëü).
Ñïóñò  2,5 ÷àñà, ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è ïîëó÷åííûé îñòàòîê ïåðåìåøèâàþò â
òåïëîì (50°Ñ) ÒÃÔ (15 ìë). Ýòó ñìåñü îõëàæäàþò (0°Ñ) è òâåðäîå âåùåñòâî ñîáèðàþò
ôèëüòðîâàíèåì è ïðîìûâàþò õîëîäíûì ÒÃÔ. Òâåðäîå âåùåñòâî ïåðåìåøèâàþò â
äèñòèëëèðîâàííîé âîäå (200 ìë), è ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïîäùåëà÷èâàþò Ê2ÑÎ3 è
ýêñòðàãèðóþò EtOAc (3×100 ìë). Îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû îáúåäèí þò è ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ
(ÝÏÈ) 180 (M+H)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 26, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî àíèëèíà âìåñòî 3,4-äèôòîðàíèëèíà.

Ïðèìåð 26à
2-Ìåòèë-6,8-äèôòîðõèíîëèí
ÌÑ (ÝÏÈ) 180 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  2,4-äèôòîðàíèëèí.
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Ïðèìåð 27
6,8-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèëáðîìèä
Ðàñòâîð 2-ìåòèë-6,8-äèôòîðõèíîëèíà (0,147 ã, 0,820 ììîëü, ïðèìåð 26à),

áåíçîèëïåðîêñèäà (9,93 ìã, 0,0410 ììîëü) è N-áðîìñóêöèíàìèäà (0,168 ã, 0,943 ììîëü) â
÷åòûðåõõëîðèñòîì óãëåðîäå (20 ìë) íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îáðàçîâàâøèéñ  îñòàòîê î÷èùàþò
êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 3:1 ÑÍ2Cl2:ãåêñàí, çàòåì CH2Cl2), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÏÈ) 258, 260
(Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 27, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ìåòèë-ñîäåðæàùåãî ñîåäèíåíè  âìåñòî 6,8-
äèôòîð-2-ìåòèëõèíîëèíà.

Ïðèìåð 27à
6,7-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèä
ÌÑ (ÝÏÈ) 214, 216 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç 6,7-äèôòîðõèíîëèíà

(ïðèìåð 26) è NCS âìåñòî NBS.
Ïðèìåð 27b
6-Ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèëáðîìèä
ÌÑ (ÝÏÈ) 240, 242 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br. Ïîëó÷àþò èç 6-ôòîð-2-

ìåòèëõèíîëèíà.
Ïðèìåð 27ñ
2-Õëîðìåòèë-6-õëîðïèðèäèí
ÌÑ (ÝÏÈ) 162, 164, 166 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl2. Ïîëó÷àþò èç 6-õëîð-2-

ïèêîëèí è NCS âìåñòî NBS.
Ïðèìåð 27d
2-Áðîììåòèëáåíçîíèòðèë
ÌÑ (ÝÈ) 195 (Ì)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br. Ïîëó÷àþò èç î-òîëóíèòðèëà.
Ïðèìåð 27å
Ìåòèë 3-áðîììåòèëòèîôåí-2-êàðáîêñèëàò
ÌÑ (ÝÈ) 234 (Ì)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br. Ïîëó÷àþò èç  ìåòèë 3-ìåòèëòèîôåí-2-

êàðáîêñèëàòà.
Ïðèìåð 27f
6,7-Äèõëîð-2-õëîðìåòèëõèíîëèí
ÌÑ (ÝÏÈ) 246 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 6,7-äèõëîðõèíàëüäèíà è NCS âìåñòî NBS.
Ïðèìåð 27g
5-Ôåíèëïèðèäèí-2-èëìåòèëõëîðèä
ÌÑ (ÝÏÈ) 204, 206 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç 5-ôåíèë-2-

ìåòèëïèðèäèíà (ïðèìåð 104) è NCS âìåñòî NBS.
Ïðèìåð 28
3-[(Ìåòèëàìèíî)ìåòèë]-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçîë
Ê ðàñòâîðó 3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçàëüäåãèäà (2,10 ã, 10 ììîëü, ïðèìåð 8à) â

ÒÃÔ (60 ìë) äîáàâë þò ìåòèëàìèí (20 ìë, 2Ì â ÒÃÔ) ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì
ïàëëàäè  íà óãëåðîäå (210 ìã, 10% Pd). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 24
÷àñîâ â àòìîñôåðå ãàçîîáðàçíîãî âîäîðîäà, çàòåì ïðîäóâàþò àçîòîì, ôèëüòðóþò ÷åðåç
öåëèò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü,
10% ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ìàñëà.

Ïðèìåð 29
1-Ìåòèë-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-2-èëìåòèëáðîìèä
Ðàñòâîð 1-Ìåòèë-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-2-èëìåòàíîëà (112 ìã, 0,592 ììîëü,

Coppola, G.M. J. Heterocyclic Chem., 1986, 23 ã 1717) è òðèáðîìèäà ôîñôîðà (56,2 ìêë,
0,592 ììîëü) â ñìåñè 3:1 ÑÍ2Cl2:ÄÌÔ (20 ìë) ïåðåìåøèâàþò 18 ÷àñîâ è äîáàâë þò äðóãóþ
ïîðöèþ (20 ìêë) òðèáðîìèäà ôîñôîðà. Ñïóñò  24 ÷àñîâ, äîáàâë þò äèñòèëëèðîâàííóþ
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âîäó (10 ìë) è ýêñòðàãèðóþò EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé êîíöåíòðèðóþò è ïîëó÷åííûé
îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 20:1 CH2Cl2:MeOH), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÏÈ) 252, 254
(Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br.

Ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 29, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ñïèðòà âìåñòî 1-ìåòèë-4-îêñî-1,4-
äèãèäðîõèíîëèí-2-èëìåòàíîëà.

Ïðèìåð 29à
4-òðåò-Áóòèëöèêëîãåêñèëìåòèëáðîìèä
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 3,27 (ä, 2Í), 1,93 (ì, 2Í), 1,81 (ì, 2Í), 1,54 (ì, 2Í),

0,98 (ì, 4Í), 0,84 (ñ, 9Í). Ïîëó÷àþò èç 4-òðåò-áóòèëöèêëîãåêñèëìåòàíîëà (ïðèìåð 30).
Ïðèìåð 30
4-òðåò-Áóòèëöèêëîãåêñèëìåòàíîë
Ê îõëàæäàåìîìó (0°Ñ) ðàñòâîðó 4-òðåò-áóòèëöèêëîãåêñàí-êàðáîíîâîé êèñëîòû (3,00 ã,

16,3 ììîëü) â ÒÃÔ (30 ìë) ìåäëåííî äîáàâë þò ðàñòâîð êîìïëåêñà áîðàí-ÒÃÔ â ÒÃÔ (1,0
Ì, 21,2 ìë, 21,2 ììîëü). Ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18
÷àñîâ, çàòåì ãàñ ò ðàñòâîðîì 2 í. ðàñòâîðîì HCl (30 ìë) è ýêñòðàãèðóþò EtOAc.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò, ïðîìûâàþò 1 í. NaOH, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è
êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ïðîçðà÷íîãî ìàñëà. 1H
ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 2,06 (ä, 2Í), 1,82 (ì, 4Í), 1,52 (ì, 2Í), 0,88 (ì, 4Í), 0,83 (ñ, 9Í).

Ïðèìåð 31
Ìåòèë 4-áðîì-3-îêñîïåíòàíîàò
Ê îõëàæäàåìîìó (0°Ñ) ðàñòâîðó ìåòèë 3-îêñîïåíòàíîàòà (9,62 ìë, 76,8 ììîëü, Acros)

â òåòðàõëîðèäå óãëåðîäà (60 ìë) äîáàâë þò ïî êàïë ì â òå÷åíèå ïåðèîäà 45 ìèíóò
ðàñòâîð áðîìà (3,96 ìë, 76,8 ììîëü) â òåòðàõëîðèäå óãëåðîäà (10 ìë). Ñïóñò  30 ìèíóò,
äîïóñêàþò ïåðåìåøèâàíèå ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà.
Áàðáîòèðóþò N2 ÷åðåç ðåàêöèîííóþ ñìåñü â òå÷åíèå äâàäöàòè ìèíóò. Êîíöåíòðèðóþò,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà. ÌÑ (ÝÈ) 208, 210
(Ì) +, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br.

Ïðèìåð 32
Ìåòèë 2-(5-ìåòèë-2-ôåíèëîêñàçîë-4-èë)àöåòàò
Ðàñòâîð áåíçàìèäà (0,606 ã, 5,00 ììîëü) è ìåòèë 4-áðîì-3-îêñîïåíòàíîàòà (1,05 ã,

5,00 ììîëü, ïðèìåð 31) íàãðåâàþò â òîëóîëå (6 ìë) äî 120°Ñ â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Çàòåì
ðåàêöèîííóþ ñìåñü î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 4:1 ãåêñ:EtOAc),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ïðîçðà÷íîãî ìàñëà, ÌÑ (APcI) 232 (Ì+
Í)+.

Ïðèìåð 33
Ýòèë 2-ìåòèë-6-[3-(6-ôåíèëïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîàò
Ðàñòâîð ôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû (74,0 ìã, 0,607 ììîëü), ýòèë 2-[3-(6-õëîðïèðèäèí-2-

èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-áåíçîàòà (250 ìã, 0,607 ììîëü, ïðèìåð 6v) è êàðáîíàòà
íàòðè  (77,8 ìã, 1,21 ììîëü) â ñìåñè 1:1 H2O:AcCN (8 ìë) ïåðåìåøèâàþò â âàêóóìå â
òå÷åíèå ï òè ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîìåùàþò â àòìîñôåðó àçîòà è äîáàâë þò
òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèé(0) (60,7 ìã) ñ ïîñëåäóþùèì íàãðåâàíèåì äî 90°Ñ.
Ñïóñò  äâà ÷àñà, äîáàâë þò äðóãóþ ïîðöèþ (15 ìã) ôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû. Ñïóñò  åùå
÷àñ íàãðåâàíèå îñòàíàâëèâàþò. Äîáàâë þò äèñòèëëèðîâàííóþ âîäó (10 ìë), ñ
ïîñëåäóþùåé ýêñòðàêöèåé ìåòèëåíõëîðèäîì (äâàæäû 20 ìë). Îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû
îáúåäèí þò è êîíöåíòðèðóþò, è ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé
(ñèëèêàãåëü, 6:1 ãåêñ:EtOAc), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 454
(Ì+Í)+.

Ïðèìåð 34
1-Îêñèõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèä
2-(Õëîðìåòèë)õèíîëèí ãèäðîõëîðèä (1,00 ã, 4,67 ììîëü) ðàñïðåäåë þò ìåæäó
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ìåòèëåíõëîðèäîì (15 ìë) è ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè  (1 Ì, 15 ìë), ÷òîáû ïîëó÷èòü
ñâîáîäíîå îñíîâàíèå. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò è îõëàæäàþò (0°Ñ), ñ ïîñëåäóþùèì
äîáàâëåíèåì 3-õëîðíàäáåíçîéíîé êèñëîòû (57-86%, 1,13 ã, ~4,67 ììîëü). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå 18 ÷àñîâ, ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïðîìûâàþò
ðàçáàâëåííûì ãèäðîêñèäîì íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò è êîíöåíòðèðóþò.
Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 1:1 ãåêñ:EtOAc),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÏÈ)
194, 196 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl.

Ïðèìåð 35
{2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîë (1,3 ã, 5,4 ììîëü, ïðèìåð 3), (2-áðîììåòèë-6-

ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë (1,56 ã, 6,5 ììîëü, ïðèìåð 24), òåòðàáóòèëààìîíèé èîäèä (99
ìã, 0,27 ììîëü) è êàðáîíàò êàëè  (0,45 ã, 3,3 ììîëü) íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â àöåòîíå (20 ìë) â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò,
ïðîìûâàþò äèõëîðìåòàíîì, êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé
(ñèëèêàãåëü, 1% ïðîñòîãî ýôèðà â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 411 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 35, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ôåíîëà âìåñòî 3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîëà.

Ïðèìåð 35à
{2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]- ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 409 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-(õèíîëèí-2-èëàìèíîìåòèë) ôåíîëà (ïðèìåð 10).
Ïðèìåð 35b
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-[õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 407 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîëà (ïðèìåð 15).
Ïðèìåð 35ñ
(2-ìåòèë-6-{3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-ôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 391 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)-ýòîêñè]ôåíîëà (ïðèìåð 15à).
Ïðèìåð 35d
{2-[3-(Áåíçîîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,15 (ì, 11Í), 5,36 (øñ, 1Í), 5,08 (ñ, 2Í), 4,67 (ñ,

4Í), 2,37 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 400 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-(áåíçîîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)
ôåíîëà (ïðèìåð 10ñ).

Ïðèìåð 35å
{2-[3-(4-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,22 (ä, 1Í), 8,06 (ä, 1Í), 7,76 (ì, 2Í), 7,63 (ì, 1Í),

7,32 (ì, 2Í), 7,23 (ì, 1Í), 7,13 (ì, 1Í), 7,04 (ì, 2Í), 6,94 (ì, 1Í), 5,09 (ñ, 2Í),
4,83 (ñ, 2Í), 4,72 (ñ, 2Í), 4,68 (ñ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 459 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-(4-
õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë) ôåíîëà (ïðèìåð 74b).

Ïðèìåð 35f
{2-[3-(6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}

àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,08 (ä, 1Í), 7,96 (ä, 1Í), 7,60 (ä, 1Í), 7,19 (ì, 8Í),

6,92 (ää, 1Í), 5,07 (ñ, 2Í), 4,84 (ñ, 2Í), 4,71 (ñ, 2Í), 4,66 (ñ, 2Í), 3,93 (ñ, ÇÍ),
2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 455 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-(6-ìåòîêñèõèíîëèí-2-
èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîëà (ïðèìåð 74ñ).

Ïðèìåð 35g
{2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
Ïîëó÷àþò èç 3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîëà (ïðèìåð 74à).
Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â

ïðèìåðå 35, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî áðîìèäà âìåñòî (2-áðîììåòèë-6-
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ìåòèëôåíîêñè)-àöåòîíèòðèëà.
Ïðèìåð 36à
Ìåòèëîâûé ýôèð 2-{2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}

ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
ÌÑ (ÝÏÈ) 457 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò, èñïîëüçó  ìåòèë 2-(2-áðîììåòèë-6-

ìåòèëôåíîêñè)ïðîïèîíàò (ïðèìåð 24ñ).
Ïðèìåð 36b
{2,4-Äèõëîð-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 465 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl2. Ïîëó÷àþò èç (2-áðîììåòèë-4,6-

äèõëîðôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 24à).
Ïðèìåð 36ñ
{4-Õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè}ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 445 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç (2-áðîììåòèë-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà

(ïðèìåð 43).
Ïðèìåð 36d
{2-òðåò-Áóòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 453 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç (2-áðîììåòèë-6-òðåò-áóòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà

(ïðèìåð 43à).
Ïðèìåð 36å
{4-Õëîð-2-ìåòîêñè-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë] ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 461 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç (2-áðîììåòèë-4-õëîð-6-

ìåòîêñèôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 24b).
Ïðèìåð 36f
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 386 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 2-áðîììåòèëáåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 27d).
Ïðèìåð 36g
Ìåòèë 2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]òèîôåí-2-êàðáîêñèëàò
ÌÑ (ÝÏÈ) 406 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 3-áðîììåòèë-òèîôåí-2-êàðáîêñèëàòà (ïðèìåð

27å).
Ïðèìåð 36h
Ýòèë {2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòàò
MC (ÝÏÈ) 457 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë (2-áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòàòà (ïðèìåð

43b).
Ïðèìåð 36i
Ýòèë 7-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîôóðàí-2 -êàðáîêñèëàò
MC (ÝÏÈ) 354 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 7-áðîììåòèëáåíçî-ôóðàí-2-êàðáîêñèëàòà

(ïðèìåð 94).
Ïðèìåð 36j
Ýòèë{2-ìåòèë-6-[3-ìåòèë-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 35, êðîìå èñïîëüçîâàíè  3-ìåòèë-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîëà
(ïðèìåð 55) âìåñòî 3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîëà è ýòèë (2-áðîììåòèë-6-
ìåòèëôåíîêñè)àöåòàòà (ïðèìåð 43b) âìåñòî (2-áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 35, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ôåíîëà âìåñòî 3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîëà è (2-áðîììåòèë-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 43)
âìåñòî (2-áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà.

Ïðèìåð 36k
{4-Õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë] ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,56 (ä, 1Í), 7,62 (ì, 1Í), 7,30 (ì, 1Í), 7,18 (ì, 3Í),

6,57 (ì, 4Í), 4,99 (ñ, 2Í), 4,67 (ñ, 2Í), 4,36 (ò, 2Í), 3,27 (ò, 2Í), 2,36 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 409 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè) ôåíîëà (ïðèìåð 71à).

Ñòðàíèöà: 87

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

Ïðèìåð 36l
{2-[3-(Áåíçîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,14 (ì, 10Í), 5,35 (øñ, 1Í), 5,04 (ñ, 2Í), 4,67 (ä,

2Í), 4,63 (ñ, 2Í), 2,34 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 434 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-(áåíçîêñàçîë-2-
èëàìèíî-ìåòèë)ôåíîëà (ïðèìåð 10ñ).

Ïðèìåð 37
2-[3-(2-Õëîðìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]õèíîëèí
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, èñïîëüçó , â îñíîâíîì, òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 35, êðîìå èñïîëüçîâàíè  èçáûòêà 1,2-áèñ-õëîðìåòèëáåíçîëà
âìåñòî (2-áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà è íå èñïîëüçó  èîäèä
òåòðàáóòèëàììîíè . ÌÑ (ÝÏÈ) 390 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl.

Ïðèìåð 38
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíèë}àöåòîíèòðèë
Öèàíèä íàòðè  (14 ìã, 0,28 ììîëü) äîáàâë þò â ðàñòâîð 2-[3-(2-

õëîðìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]õèíîëèíà (110 ìã, 0,28 ììîëü, ïðèìåð 37) â ÄÌÑÎ (5
ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ðàñïðåäåë þò ìåæäó âîäîé è ýòèëàöåòàòîì, îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò âîäîé, ñóøàò è
êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç
äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÏÈ) 381 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 39
{2-[3-(Õèíîêñàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
Ðàñòâîð (2-[3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè)-àöåòîíèòðèëà (100 ìã, 0,37

ììîëü, ïðèìåð 25), õèíîêñàëèí-2-èëìåòèëõëîðèäà [72 ìã, 0,40 ììîëü (See Chem. Ber.
1987, 120, 649-651)] â ÄÌÔ (1 ìë) íàãðåâàþò ñ êàðáîíàòîì êàëè  (105 ìã, 0,75 ììîëü)
ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò è ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ
ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò âîäîé, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 30%
ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 412 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 39, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ãàëîãåíèäà âìåñòî õèíîêñàëèí-2-
èëìåòèëõëîðèäà.

Ïðèìåð 39à
{2-[3-(7-Õëîðèçîõèíîëèí-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 445 (Ì+Í, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[(3-

ãèäðîêñèôåíîêñè)ìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 25) è (7-õëîðèçîõèíîëèí-3-
èë)ìåòèëáðîìèäà (ñìîòðè Ewing, William R.; Becker, Michael R.; Choi-Sledeski, Yong Mi;
Pauls, Heinz W.; He, Wei; Condon, Stephen M.; Davis, Roderick S.; Hanney, Barbara A.;
Spada, Alfred P.; Burns, Christopher J.; Jiang, John Z.; Li, Aiwen; Myers, Michael R.;
Lau, Wan F.; Poli, Gregory B; Substituted piperazinone derivatives and other
oxoazaheterocyclyl compounds useful as factor Xa inhibitors. PCT Int. Appl, (1999),
WO 9937304.

Ïðèìåð 39b
{2-Ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 410 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç íàôòàëèí-2-èëìåòèë-õëîðèäà.
Ïðèìåð 39ñ
{2-[3-(4-òðåò-Áóòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-
ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 416 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 4-òðåò-áóòèëáåíçèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 39d
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-ôåíîêñèýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 390 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 2-ôåíîêñèýòèëáðîìèäà.
Ïðèìåð 39å
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{2-Ìåòèë-6-[3-(3-ôåíèëïðîïîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-
àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 388 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-ôåíèëïðîïèëáðîìèäà.
Ïðèìåð 39f
{2-Ìåòèë-6-[3-(3-ôåíîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
MC (ÝÏÈ) 452 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 3-ôåíîêñèáåíçèë-õëîðèäà.
Ïðèìåð 39g
{2-[3-(3-Ìåòîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè}-àöåòîíèòðèë
MC (ÝÏÈ) 390 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç 3-ìåòîêñèáåíçèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 39h
{2-[3-(3,4-Äèõëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë-6-ìåòèë-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
MC (ÝÏÈ) 428 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç 3,4-äèõëîðáåíçèëõëîðèäà.
Ïðèìåð 39i
{2-[3-(6,7-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
MC (ÝÏÈ) 446 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 6,7-äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèäà (ïðèìåð 27).
Ïðèìåð 39j
{2-[3-(6,8-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
MC (ÝÏÈ) 446 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 6,8-äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèëáðîìèäà (ïðèìåð 27à).
Ïðèìåð 39k
{2-Ìåòèë-6-[3-(1-îêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
MC (ÝÏÈ) 427 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 1-îêñèõèíîëèí-2-èëìåòèë-õëîðèäà (ïðèìåð 34).
Ïðèìåð 39l
{2-[3-(6-Ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 429 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 6-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèëáðîìèäà (ïðèìåð 27b).
Ïðèìåð 39m
{2-Ìåòèë-6-[3-(1-ìåòèë-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}

àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 441 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 1-ìåòèë-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-2-

èëìåòèëáðîìèäà (ïðèìåð 29).
Ïðèìåð 39n
{2-[3-(4-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 445 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 4-õëîðõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèäà (ïðèìåð 46).
Ïðèìåð 39î
{2-[3-(7-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 445 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 7-õëîðõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèäà (ïðèìåð 46à).
Ïðèìåð 39ð
{2-[3-(6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 441 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 6-ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèäà (ïðèìåð 46b).
Ïðèìåð 39q
{2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,62 (øä, 2Í), 7,24 (ì, 6Í), 6,62 (ì, 3Í), 5,08 (ñ, 2Í),

5,06 (ñ, 2Í), 4,70 (ñ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 361 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 4-
õëîðìåòèëïèðèäèíãèäðîõëîðèäà.

Ïðèìåð 39r
{2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,60 (ä, 1Í), 7,72 (ì, 1Í), 7,52 (ä, 1Í), 7,21 (ì, 5Í),

6,63 (ì, 3Í), 5,20 (ñ, 2Í), 5,04 (Ñ, 2Í), 4,69 (ñ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 361 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç 2-õëîðìåòèëïèðèäèíãèäðîõëîðèäà.

Ïðèìåð 39s
{2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,68 (øñ, 1Í), 8,59 (øä, 1Í), 7,78 (ì, 1Í), 7,24 (ì,
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5Í), 6,63 (ì, 3Í), 5,07 (ñ, 2Í), 5,06 (ñ, 2Í), 4,70 (ñ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 361 (M+H)+.
Ïîëó÷àþò èç 3-õëîðìåòèëïèðèäèíãèäðîõëîðèäà.

Ïðèìåð 39t
{2-[3-(6,7-Äèõëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,20 (ñ, 1Í), 8,10 (ä, 1Í), 7,94 (ñ, 1Í), 7,70 (ä, 1Í),

7,20 (ì, 4Í), 6,65 (ì, 3Í), 5,34 (ñ, 2Í), 5,05 (ñ, 2Í), 4,69 (ñ, 2Í), 2,38 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 479 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 6,7-äèõëîð-2-õëîðìåòèëõèíîëèíà (ïðèìåð 27f).

Ïðèìåð 39u
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-ôåíèëòèàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 443 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç 4-õëîðìåòèë-2-ôåíèëòèàçîëà (ïðèìåð 20).
Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â

ïðèìåðå 39, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ôåíîëà âìåñòî (2-[3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë]-
6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà è 6-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòèëáðîìèäà (ïðèìåð 27b) âìåñòî
õèíîêñàëèí-2-èëìåòèëõëîðèäà.

Ïðèìåð 40à
{4-Õëîð-2-[3-(á-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 463, 465 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç (2-[3-

ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë]-4-õëîð-6-ìåòèë-ôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 25à).
Ïðèìåð 40b
{2,4-Äèõëîð-6-[3-(6-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë] ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
ÌÑ (ÝÏÈ) 483, 485, 487 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl2. Ïîëó÷àþò èç [4,6-äèõëîð-2-

(3-ãèäðîêñèôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 25b).
Ïðèìåð 41
{2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
Ê ðàñòâîðó {2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëàìèíîìåòèë)-ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}

àöåòîíèòðèëà (134 ìã, 0,31 ììîëü, ïðèìåð 35à) â ìåòàíîëå (1 ìë) äîáàâë þò ÒÃÔ (1 ìë)
ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  [0,2 ìë, 10 í.). Ïîëó÷åííóþ
ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Çàòåì
ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïîäêèñë þò äî
ïðèáëèçèòåëüíî ðÍ 5 ñîë íîé êèñëîòîé (1 ìë, 2 í.), çàòåì ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì,
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 10% ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,10 (ä, 1Í), 7,80 (ä,
1Í), 7,68 (ò, 2Í), 7,40 (ò, 1Í), 7,25 (ì, 2Í), 7,04 (ì, 3Í), 6,90 (ì, 3Í), 6,6 (øñ,
1Í), 5,15 (ñ, 2Í), 4,60 (ä, 2Í), 4,50 (ñ, 2Í), 2,27 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 429 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 41, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî íèòðèëà èëè ñëîæíîãî ýôèðà âìåñòî {2-
ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà.

Ïðèìåð 41à
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) d 8,38 (d, 1Í), 8,01 (ä, 1Í), 7,97 (ä, 1Í), 7,89 (ä, 1Í),

7,83 (ä, 1Í), 7,78 (äò, 1Í), 7,59 (äò, 1Í), 7,53 (ä, 1Í), 7,44 (øä, 1Í), 7,36 (ì,
ÇÍ), 7,25 (øä, 1Í), 7,11 (ò, 1Í), 7,02 (äò, 1Í), 5,25 (ñ, 2Í), 4,54 (ñ, 2Í), 2,32 (ñ,
3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 426 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åí èç {2-ìåòèë-6-[3-(2-õèíîëèí-2-èëâèíèë)ôåíîêñèìåòèë]
ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 35b).

Ïðèìåð 41b
(2-Ìåòèë-6-{3-[2-(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]ôåíîêñèìåòèë}-ôåíîêñè)óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) d 8,17 (ää, 1Í), 7,72 (ì, 1Í), 7,29 (ää, 1Í), 7,20 (ì, 2Í),

7,07 (ò, 1Í), 6,99 (ì, 1Í), 6,85 (ä, 1Í), 6,60 (ì, 3Í), 5,13 (ñ, 2Í), 4,57 (ò, 2Í),
4,49 (ñ, 2Í), 4,30 (ò, 2Í), 2,28 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 410 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç (2-ìåòèë-6-{3-[2-
(ïèðèäèí-2-èëîêñè)ýòîêñè]-ôåíîêñèìåòèë}ôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 35ñ).

Ïðèìåð 41ñ
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{2-[3-(7-Õëîðèçîõèíîëèí-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 9,13 (ä, 1Í), 7,96 (ñ, 1Í), 7,79 (ñ, 1Í), 7,74 (ä, 1Í),

7,65 (ä, 1Í), 7,30 (ä, 1Í), 7,20 (ä, 1Í), 7,10 (ì, 2Í), 6,81 (ñ, 1Í), 6,62 (ä, 1Í),
6,49 (ä, 1Í), 5,25 (ñ, 2Í), 5,16 (ñ, 2Í), 4,59 (ñ, 2Í), 2,37 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÌ) 464 ÌÑ
(ÝÏÈ) (Ì+Í, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(7-õëîðèçîõèíîëèí-3-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39à).

Ïðèìåð 41d
{2-Ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,00 (ì, 3Í), 7,48 (ää, 1Í), 7,43 (ì, 2Í), 7,23 (ì, 2Í),

7,16 (ì, 2Í), 7,05 (ò, 1Í), 6,62 (ì, 1Í), 6,55 (ì, 2Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 429 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-
ìåòèë-6-[3-(íàôòàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39b).

Ïðèìåð 41å
{2-[3-(4-òðåò-Áóòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,38 (ì, 3Í), 7,27 (ì, 2Í), 7,24 (ä, 1Í), 7,17 (ä, 1Í),

7,10 (ä, 1Í), 6,59 (ì, 3Í), 5,07 (ñ, 2Í), 4,98 (ñ, 2Í), 4,57 (ñ, 2Í), 2,33 (ñ, 3Í),
1,33 (ñ, 9Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 435 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(4-òðåò-
áóòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39ñ).

Ïðèìåð 41f
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-ôåíîêñèýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,03-7,33 (ì, 6Í), 6,95 (ì, 3Í), 6,57 (ì, 3Í), 5,07 (ñ,

2Í), 4,55 (ñ, 2Í), 4,29 (ì, 4Í), 2,33 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 409 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-
[3-(2-ôåíîêñèýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39d).

Ïðèìåð 41g
{2-Ìåòèë-6-[3-(3-ôåíèëïðîïîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,07-7,41 (ì, 9Í), 6,54 (ì, 3Í), 5,08 (ñ, 2Í), 4,58 (ñ,

2Í), 3,94 (ò, 2Í), 2,80 (ò, 2Í), 2,34 (ñ, 3Í), 2,09 (êâèíò, 2Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 407 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò
èç {2-ìåòèë-6-[3-(3-ôåíèëïðîïîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39å).

Ïðèìåð 41h
{2-Ìåòèë-6-[3-(3-ôåíîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,31 (ì, 4Í), 7,06-7,25 (ì, 6Í), 7,01 (ì, 2Í), 6,94 (ì,

1Í), 6,57 (ì, 3Í), 5,06 (ñ, 2Í), 4,99 (ñ, 2Í), 4,56 (ñ, 2Í), 2,33 (Ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 471 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(3-ôåíîêñèáåíçèëîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà
(ïðèìåð 39f).

Ïðèìåð 41i
{2-[3-(3-Ìåòîêñèáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
ÌÑ (ÝÏÈ) 409 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(3-ìåòîêñè-áåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-

ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39g).
Ïðèìåð 41j
(2-[3-(3,4-Äèõëîðáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,60 (ä, 1Í), 7,51 (ä, 1Í), 7,30-7,38 (ì, 2Í), 7,28 (ä,

1Í), 7,23 (ä, 1Í), 7,17 (ä, 1Í), 6,66 (ì, 3Í), 5,16 (ñ, 2Í), 5,05 (ñ, 2Í), 4,65 (ñ,
2Í), 2,42 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 447 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(3,4-äèõëîð-
áåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39h.

Ïðèìåð 41k
{2-[3-(6,7-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 94-95°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,10 (ä, 1Í), 7,73 (ì, 1Í), 7,56 (ä, 1Í),

7,44 (ä, 1Í), 7,29 (ñ, 1Í), 7,18 (ì, 1Í), 7,08 (ì, 2Í), 6,79 (ñ, 1Í), 6,61 (ä, 1Í),
6,51 (ì, 1Í), 5,31 (ñ, 2Í), 5,15 (ñ, 2Í), 4,61 (ñ, 2Í), 2,35 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 466 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(6,7-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè )ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}
àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39i).

Ïðèìåð 41l
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{2-[3-(6,8-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 137-141°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 8,16 (ä, 1Í), 7,79 (ä, 1Í), 7,29-7,05

(ì, 6Í), 6,71 (ñ, 1Í), 6,61 (ì, 2Í), 5,53 (ñ, 2Í), 5,10 (ñ, 2Í), 4,57 (ñ, 2Í), 2,33
(ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 466 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(6,8-Äèôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)
ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39j).

Ïðèìåð 41m
{2-Ìåòèë-6-[3-(1-îêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà

ò.ïë. 146-147°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,73 (ä, 1Í), 8,01 (ì, 1Í), 7,93 (ì, 1Í),
7,89 (ì, 1Í), 7,70 (ì, 1Í), 7,55 (ä, 1Í), 7,26 (ì, 2Í), 7,01 (ì, 2Í), 6,75 (ì, 3Í),
5,69 (ñ, 2Í), 5,26 (ñ, 2Í), 4,47 (ñ, 2Í), 2,24 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 446 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-
ìåòèë-6-[3-(1-îêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39k).

Ïðèìåð 41n
{2-[3-(6-Ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 160-161°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3): δ 8,17 (ì, 2Í), 7,72 (ä, 1Í), 7,48 (ì,

2Í), 7,27 (ì, 1Í), 7,19 (ä, 1Í), 7,08 (ì, 2Í), 6,63 (ñ, 1Í), 6,62 (ä, 1Í), 6,53 (ä,
1Í), 5,35 (ñ, 2Í), 5,14 (ñ, 2Í), 4,61 (ñ, 2Í), 2,34 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 448 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç
{2-[3-(6-Ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð
391).

Ïðèìåð 41î
{2-Ìåòèë-6-[3-(1-ìåòèë-4-îêñî-1,4-äèãèäðîõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}

óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 192-194°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, 1:1 CDCl3:CD3OD): δ 8,29 (ì, 1Í), 7,76 (ì, 2Í),

7,41 (ì, 1Í), 7,25-6,92 (ì, 4H), 6,81-6,41 (ì, 4Í), 5,11 (ì, 4Í), 4,39 (ñ, 2Í), 3,88
(ñ, 3Í), 2,27 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 460 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(1-ìåòèë-4-îêñî-
1,4-äèãèäðîõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39m).

Ïðèìåð 41ð
{4-Õëîð-2-[3-(6-Ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà 

êèñëîòà
ò.ïë. 140-141°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, 5:1 CDCl3:CD3OD): δ 8,20 (ä, 1Í), 8,07 (ì, 1Í),

7,69 (ä, 1Í), 7,50 (ì, 2Í), 7,25 (ñ, 1Í), 7,16 (ì, 1Í), 7,11 (ñ, 1Í), 6,67 (ñ, 1Í),
6,60 (ì, 2Í), 5,30 (ñ, 2Í), 5,07 (ñ, 2Í), 4,24 (ñ, 2Í), 2,25 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 482, 484 (Ì+Í)+,
ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl. Ïîëó÷àþò èç {4-õëîð-2-[3-(6-ôòîðõèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 40à).

Ïðèìåð 41q
{2,4-Äèõëîð-6-[3-(6-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 189-190°Ñ. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, 5:1 CDCl3:CD3OD) δ 8,22 (ä, 1Í), 8,07 (ì, 1Í),

7,73 (ä, 1Í), 7,52 (ì, 2Í), 7,35 (ì, 2Í), 7,21 (ì, 1Í), 6,72 (ñ, 1Í), 6,65 (ì, 2Í),
5,34 (ñ, 2Í), 5,22 (ñ, 2Í), 4,68 (ñ, 2Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 502, 504, 506 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà,
îòâå÷àþùà  Cl2. Ïîëó÷àþò èç {2,4-äèõëîð-6-[3-(6-ôòîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]
ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 40b).

Ïðèìåð 41r
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) d 8,50 (ä, 1Í), 7,73 (äò, 1Í), 7,36 (ä, 1Í), 7,20 (ì, 4Í),

7,04 (ì, 1Í), 6,58 (ì, 2Í), 6,50 (ä, 1Í), 5,77 (ñ, 2Í), 5,15 (ñ, 2Í), 4,35 (ì, 4Í),
3,20 (ò, 2Í), 2,25 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 394 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-
èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 21).

Ïðèìåð 41s
{2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 154-157°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,25 (ä, 1Í), 8,19 (ä, 1Í), 7,81 (ä, 1Í),

7,77-7,70 (ì, 2Í), 7,60-7,55 (ì, 1Í), 7,27 (ää, 1Í), 7,18 (ä, 1Í), 7,13-7,04 (ì, 2Í),
6,85 (ò, 1Í), 6,61 (ää, 1Í), 6,53 (ää, 1Í), 5,40 (ñ, 2Í), 5,18 (ñ, 2Í), 4,62 (ñ, 2Í),
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2,35 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 430 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]
-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 35).

Ïðèìåð 41t
{2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîêñàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 9,07 (ñ, 1Í), 8,14-8,05 (ì, 2Í), 7,87-7,82 (ì, 2Í),

7,19-7,05 (ì, 3Í), 6,97-6,92 (ì, 1Í), 6,77 (ñ, 1Í), 6,67-6,57 (ì, 2Í), 5,41 (ñ, 2Í),
5,19 (ñ, 2Í), 4,10 (ñ, 2Í), 2,21 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 431 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-
(õèíîêñàëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}-àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39).

Ïðèìåð 41u
2-{2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}ïðîïèîíîâà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,40 (ä, 1Í), 7,99 (ää, 2Í), 7,77 (ää, 1Í), 7,67-7,58

(ì, 2Í), 7,22-7,10 (ì, 3Í), 6,98 (ää, 1Í), 6,73 (ñ, 1Í), 6,60 (ää, 2Í), 5,33 (ñ, 2Í),
5,19 (ää, 2Í), 4,40-4,34 (ì, 1Í), 2,24 (ñ, 3Í), 1,35 (ä, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 444 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò
èç ìåòèë 2-{2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}ïðîïèîíàòà (ïðèìåð
36à).

Ïðèìåð 41v
{2,4-Äèõëîð-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 201-203°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,38 (ä, 1Í), 7,98 (ää, 2Í), 7,76 (ää,

1Í), 7,66-7,57 (ì, 2Í), 7,54 (ä, 1Í), 7,39 (ä, 1Í), 7,18 (ää, 1Í), 6,75 (ñ, 1Í), 6,66-
6,61 (ì, 2Í), 5,33 (ñ, 2Í), 5,28 (ñ, 2Í), 4,48 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 484, 486 (Ì+Í; Cl2)+. Ïîëó÷àþò
èç {2,4-äèõëîð-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð
36b).

Ïðèìåð 41w
(4-Õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,37 (ä, 1Í), 8,02 (ä, 1Í), 7,93 (ä, 1Í), 7,78-7,70 (ì,

2Í), 7,60 (ò, 1Í), 7,24-7,15 (ì, ÇÍ), 6,73 (ñ, 1Í), 6,66-6,61 (ì, 2Í), 5,34 (ñ, 2Í),
5,14 (ñ, 2Í), 4,27 (ñ, 2Í), 2,29 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 464 (Ì+Í)+.  Ïîëó÷àþò èç {4-õëîð-2-ìåòèë-
6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 36ñ).

Ïðèìåð 41õ
{2-òðåò-Áóòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) d 8,33 (ä, 1Í), 8,01 (ä, 1Í), 7,90 (ä, 1Í), 7,80-7,55 (ì,

3Í), 7,35-7,28 (ì, 2Í), 7,15-7,01 (ì, 2Í), 6,71 (ñ, 1Í), 6,60 (ä, 2Í), 5,40 (ñ, 2Í),
5,10 (ñ, 2Í), 4,40 (ñ, 2Í), 1,41 (ñ, 9Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 472 (Ì+Í)+.

Ïîëó÷àþò èç {2-òðåò-áóòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}
àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 36d).

Ïðèìåð 41y
{4-Õëîð-2-ìåòîêñè-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë] ôåíîêñè} óêñóñíà  êèñëîòà
ò.ïë. 185-190°Ñ, 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) d 8,45 (ä, 1Í), 8,04 (ò, 2Í), 7,82 (ò, 1Í),

7,71-7,76 (ì, 2Í), 7,23 (ò, 1Í), 7,13 (ä, 1Í), 7,02 (ä, 1Í), 6,77 (ä, 1Í), 6,71-6,67
(ì, 2Í), 5,38 (ñ, 2Í), 5,28 (ñ, 2Í), 4,62 (ñ, 2Í), 3,86 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 480 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò
èç {4-Õëîð-2-ìåòîêñè-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà
(ïðèìåð 36å).

Ïðèìåð 41z
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,13 (ä, 1Í), 8,03 (ä, 1Í), 7,79 (ä, 1Í), 7,70-7,41 (ì,

5Í), 7,10 (ò, 1Í), 6,67 (ñ, 1Í), 6,58 (ä, 2Í), 5,51 (ñ, 2Í), 5,36 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 386 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç 2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 36f).

Ïðèìåð 41àà
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]òèîôåí-2-êàðáîíîâà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) d 8,36 (ä, 1Í), 8,04 (ä, 1Í), 7,94 (ä, 1Í), 7,78 (ò, 1Í),

7,70 (ä, 1Í), 7,61 (ò, 1Í), 7,48 (ä, 1Í), 7,13-7,19 (ì, 2Í), 6,70 (ñ, 1Í), 6,61 (äò,
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2Í), 5,46 (ñ, 2Í), 5,32 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 392 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 2-[3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]òèîôåí-2-êàðáîêñèëàòà (ïðèìåð 36g).

Ïðèìåð 41ab
{2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíèë}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,20-8,11 (ì, 2Í), 7,83-7,52 (ì, 4Í), 7,40-7,27 (ì, 4Í),

7,18-7,10 (ì, 1Í), 6,67-6,46 (ì, 3Í), 5,35 (ñ, 2Í), 5,12 (ñ, 2Í), 3,76 (ñ, 2Í); ÌÑ 400 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíèë}-àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 38).

Ïðèìåð 41ac
{4-Õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè-ìåòèë]ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,19 (ä, 1Í), 8,09 (ä, 1Í), 7,82 (ä, 1Í), 7,78-7,65 (ì,

2Í), 7,75 (ää, 1Í), 7,31-26 (ää, 1Í), 7,18 (ää, 1Í), 7,05-6,92 (ì, 4Í), 5,20 (ñ, 2Í),
4,26 (ñ, 2Í), 4,23 (ñ, 2Í), 4,15 (ñ, 2Í), 2,12 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 478, 480 (Ì+Í; Cl)+. Ïîëó÷àþò
èç (ïðèìåð 52).

Ïðèìåð 41ad
{2-[3-(4-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,20 (ää, 1Í), 8,08 (ä, 1Í), 7,91-7,74 (ì, 3Í), 7,24-

7,15 (ì, 3Í), 7,01 (ò, 1Í), 6,74 (ò, 1Í), 6,66-6,59 (ì, 2Í), 5,32 (ñ, 2Í), 5,12 (ñ,
3Í), 4,43 (ñ, 2Í), 2,24 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 464 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(4-õëîðõèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòî-íèòðèëà (ïðèìåð 39n).

Ïðèìåð 41àå
{2-[3-(7-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèë-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,42 (ä, 1Í), 8,03-8,00 (ì, 2Í), 7,68-7,60 (ì, 2Í), 7,27-

7,07 (ì, 3Í), 6,94 (ò, 1Í), 6,70 (ä, 1Í), 6,59 (ää, 2Í), 5,31 (ñ, 2Í), 5,18 (ñ, 2Í),
2,20 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 464 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(7-õëîðõèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39î).

Ïðèìåð 41af
{2-[3-(6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè)óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,07 (ò, 2Í), 7,60 (ä, 1Í), 7,36 (ää, 1Í), 7,27-7,24 (ì,

1Í), 7,15 (ä, 1Í), 7,05-7,00 (ì, ÇÍ), 6,79 (ñ, 1Í), 6,58 (ä, 1Í), 6,49 (ää, 1Í), 5,31
(ñ, 2Í), 5,14 (ñ, 2Í), 4,54 (ñ, 2Í), 3,90 (ñ, 3Í), 2,30 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 460 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò
èç {2-[3-(6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñè )ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà
(ïðèìåð 39ð).

Ïðèìåð 41ag
{2-[4-Áðîì-3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,42 (ä, 1Í), 8,00-7,97 (ì, 2Í), 7,79-7,70 (ì, 2Í), 7,63-

7,58 (ì, 1Í), 7,46 (ä, 1Í), 7,20-7,13 (ì, 2Í), 6,99-6,95 (ì, 2Í), 6,59 (ää, 1Í), 5,42
(ñ, 2Í), 5,17 (ñ, 2Í), 4,30 (ñ, 2Í), 2,22 (ñ, 3Í); ÌÑ (èîííîå ðàñïûëåíèå) 508 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç ýòèë {2-[4-áðîì-3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}
àöåòàòà (ïðèìåð 54).

Ïðèìåð 41ah
{2-[2-Áðîì-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,18-8,15 (ì, 2Í), 7,81-7,72 (ì, 2Í), 7,63-7,53 (ì, 2Í),

7,37 (ä, 1Í), 7,28 (ä, 1Í), 7,17-7,13 (ì, 1Í), 7,09-7,03 (ì, 1Í), 6,91 (ä, 1Í), 6,42
(ää, 2Í), 5,36 (ñ, 2Í), 5,32 (ñ, 2Í), 4,63 (ñ, 2Í), 2,32 (ñ, 3Í); ÌÑ (èííîå
ðàñïûëåíèå) 508 (Ì+Í)+. Ïîëó÷åíà èç ýòèë {2-[2-áðîì-5-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}-àöåòàòà (ïðèìåð 54).

Ïðèìåð 41ai
{2-Ìåòèë-6-[3-ìåòèë-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,21-8,14 (ì, 2Í), 7,82-7,66 (ì, 3Í), 7,58 (ò, 1Í), 7,27-

7,24 (ì, 1Í), 7,17 (ä, 1Í), 7,04 (ò, 1Í), 6,60 (ñ, 1Í), 6,43 (ñ, 1Í), 6,37 (ñ, 1Í),
5,24 (ñ, 2Í), 5,13 (ñ, 2Í), 4,60 (ñ, 2Í), 2,32 (ñ, 3Í), 2,19 (ñ, 3Í); ÌÑ (èîííîå
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ðàñïûëåíèå) 444 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë {2-ìåòèë-6-[3-ìåòèë-5-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-àöåòàòà (ïðèìåð 36j).

Ïðèìåð 41aj
{2-[2-Àöåòèë-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,39 (ä, 1Í), 8,00-7,96 (ì, 2Í), 7,76 (ò, 1Í), 7,67-7,57

(ì, 3Í), 7,28 (ä, 1Í), 7,14 (ä, 1Í), 7,02-7,00 (ì, 2Í), 6,69 (ä, 1Í), 5,43 (ñ, 2Í),
5,35 (ñ, 2Í), 4,27 (ñ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í), 2,23 (ñ, 3Í); ÌÑ (èîííîå ðàñïûëåíèå) 472 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç ýòèë {2-[2-àöåòèë-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}
àöåòàòà (ïðèìåð 59).

Ïðèìåð 41ak
{4-Õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,52 (ä, 1Í), 7,73 (ì, 1Í), 7,26 (ì, 5Í), 6,56 (ì, 3Í),

5,12 (ñ, 2Í), 4,48 (ñ, 2Í), 4,34 (ò, 2Í), 3,17 (ò, 2Í), 2,26 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 428 (Ì+Í)+.
Ïîëó÷àþò èç {4-Õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(2-ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}
àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 36k).

Ïðèìåð 41àl
{2-[3-(Áåíçîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,48 (øñ, 1Í), 7,12 (ì, 11Í), 5,14 (ñ, 2Í), 4,46 (ì,

4Í), 2,26 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 419 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(áåíçîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)-
ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 35d).

Ïðèìåð 41am
{2-[3-(Áåíçîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà 

êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,47 (øò, 1Í), 7,28 (ì, 5Í), 7,02 (ì, 5Í), 5,14 (ñ, 2Í),

4,49 (ä, 2Í), 4,46 (ñ, 2Í), 2,26 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 453 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-
(áåíçîêñàçîë-2-èëàìèíîìåòèë) ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòî-íèòðèëà
(ïðèìåð 361).

Ïðèìåð 41an
{2-[3-(4-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà 

êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,20 (ä, 1Í), 8,05 (ä, 1Í), 7,81 (ì, 3Í), 7,25 (ì, 2Í),

7,12 (ì, 1Í), 7,00 (ì, 4Í), 5,21 (Ñ, 2Í), 4,77 (ñ, 2Í), 4,62 (ñ, 2Í), 4,15 (ñ, 2Í),
2,24 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 478 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(4-õëîðõèíîëèí-2-
èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 35å).

Ïðèìåð 41àî
{2-[3-(6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà 

êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,18 (ä, 1Í), 8,10 (ä, 1Í), 7,64 (ä, 1Í), 7,36 (ì, 2Í),

7,26 (ì, 3Í), 7,12 (ì, 2Í), 6,98 (ì, 2Í), 5,24 (ñ, 2Í), 4,73 (ñ, 2Í), 4,69 (ñ, 2Í),
4,62 (ñ, 2Í), 3,93 (ñ, 3Í), 2,38 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 474 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç (2-[3-(6-
ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð
35f).

Ïðèìåð 41ap
{2-Ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,30 (ä, 1Í), 8,18 (ä, 1Í), 7,85 (ä, 1Í), 7,74 (ì, 2Í),

7,58 (ì, 1Í), 7,38 (ä, 1Í), 7,28 (ì, 3Í), 7,12 (ì, 1Í), 6,99 (ì, 2Í), 5,24 (ñ, 2Í),
4,78 (ñ, 2Í), 4,71 (ñ, 2Í), 4,63 (ñ, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 444 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-
ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè-ìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð
35g).

Ïðèìåð 41aq
{2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
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1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,57 (øñ, 2Í), 7,44 (ì, 2Í), 7,22 (ì, ÇÍ), 7,07 (ì, 1Í),
6,69 (ì, 1Í), 6,61 (ì, 2Í), 5,15 (ñ, 2Í), 5,13 (ñ, 2Í), 4,47 (ñ, 2Í), 2,27 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 380 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-4-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]
ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39q).

Ïðèìåð 41àr
{2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,58 (øä, 1Í), 7,83 (ì, 1Í), 7,50 (ä, 1Í), 7,34 (ì, 1Í),

7,21 (ì, 3Í), 7,05 (ì, 1Í), 6,64 (ì, ÇÍ), 5,14 (ñ, 4Í), 4,38 (ñ, 2Í), 2,26 (ñ, 3Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 380 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-2-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]
ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39r).

Ïðèìåð 41as
{2-Ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,67 (ñ, 1Í), 8,55 (øä, 1Í), 7,86 (ä, 1Í), 7,43 (ì, 1Í),

7,28 (ì, 3Í), 7,07 (ì, 1Í), 6,70 (ñ, 1Í), 6,62 (ì, 2Í), 5,13 (ñ, 4Í), 4,47 (ñ, 2Í),
2,27 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 380 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(ïèðèäèí-3-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39s).

Ïðèìåð 41at
{2-[3-(6,7-Äèõëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,44 (ì, 2Í), 8,30 (ñ, 1Í), 7,76 (ä, 1Í), 7,22 (ì, 3Í),

7,04 (ì, 1Í), 6,72 (ì, 1Í), 6,63 (ì, 2Í), 5,35 (ñ, 2Í), 5,13 (ñ, 2Í), 4,46 (ñ, 2Í),
2,26 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 498 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-[3-(6,7-Äèõëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñè)
ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 39t).

Ïðèìåð 41àu
Ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-[3-(2-êàðáîêñèìåòîêñè-3-ìåòèëáåíçèë-îêñè)-6-ìåòèëáåíçîàò
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,31 (ì, 8Í), 7,06 (ì, 2Í), 6,96 (ì, 2Í), 6,65 (ä, 1Í),

6,54 (ä, 1Í), 5,12 (ä, 6Í), 4,48 (ñ, 2Í), 4,22 (êâ, 2Í), 2,28 (ñ, 3Í), 2,19 (ñ, 3Í),
1,21 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 571 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-[3-(2-öèàíîìåòîêñè-
3-ìåòèëáåíçèëîêñè)áåíçèëîêñè]-6-ìåòèëáåíçîàò (ïðèìåð 64b).

Ïðèìåð 41av
4-Áåíçèëîêñè-2-[3-(2-êàðáîêñèìåòîêñè-3-ìåòèëáåíçèëîêñè)-áåíçèëîêñè]-6-

ìåòèëáåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,32 (ì, 8Í), 7,02 (ì, 4Í), 6,64 (ä, 1Í), 6,52 (ä, 1Í),

5,13 (ì, 6Í), 4,48 (ñ, 2Í), 2,28 (ñ, 3Í), 2,22 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 543 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë
4-áåíçèëîêñè-2-[3-(2-êàðáîêñèìåòîêñè-3-ìåòèëáåíçèëîêñè)-áåíçèëîêñè]-6-ìåòèëáåíçîàòà
(ïðèìåð 41au).

Ïðèìåð 41aw
{2-Ìåòèë-6-[3-(1,3,3-òðèìåòèë-2-îêñî-2,3-äèãèäðî-1H-èíäîë-6-

èëîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,21 (ì, 5Í), 6,99 (ì, 3Í), 6,75 (ä, 1Í), 6,64 (ää, 1Í),

5,24 (ñ, 2Í), 5,07 (ñ, 2Í), 4,12 (ñ, 2Í), 3,10 (ñ, 3Í), 2,25 (ñ, 3Í), 1,21 (ñ, 6Í).
ÌÑ (ÝÏÈ) 476 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(1,3,3-òðèìåòèë-2-îêñî-2,3-äèãèäðî-1Í-
èíäîë-6-èëîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}-àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 64ñ).

Ïðèìåð 41ax
7-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîôóðàí-2-êàðáîíîâà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) d 8,36 (ää, 1Í), 8,03 (ää, 1Í), 7,94 (ää, 1Í), 7,61-7,78

(ì, 4Í), 7,45-7,49 (ì, 2Í), 7,16-7,29 (ì, 2Í), 6,77 (ñ, 1Í), 6,67 (äò, 2Í), 5,42 (ñ,
2Í), 5,32 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 426 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 7-[3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçîôóðàí-2-êàðáîêñèëàòà (ïðèìåð 36i).

Ïðèìåð 41ay
{2-Ìåòèë-6-[3-(2-ôåíèëòèàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}óêñóñíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ): δ 5 7,92 (ì, 2Í), 7,77 (ñ, 1Í), 7,47 (ì, 3Í), 7,20 (ì,
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1Í), 7,15 (ì, 2Í), 6,98 (ò, 1Í), 6,72 (ò, 1Í), 6,60 (ì, 2Í), 5,15 (ñ, 2Í), 5,14 (ñ,
2Í), 4,15 (ñ, 2Í), 2,23 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 462 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç {2-ìåòèë-6-[3-(2-
ôåíèëòèàçîë-4-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòî-íèòðèëà (ïðèìåð 39u).

Ïðèìåð 42
(4-Õëîð-2,6-äèìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
4-Õëîð-2,6-äèìåòèëôåíîë (5,0 ã, 32 ììîëü), áðîìàöåòîíèòðèë (2,2 ìë, 32 ììîëü) è

êàðáîíàò êàëè  (6,6 ã, 48 ììîëü) îáúåäèí þò ñ àöåòîíîì (50 ìë) è íàãðåâàþò ïðè
êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò,
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó äèõëîðìåòàíîì è âîäîé.
Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò 1 í. HCl è âîäîé è çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè ,
êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 10% ýòèëàöåòàò â
ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÈ) 195 (Ì)+, ñòðóêòóðà,
îòâå÷àþùà  Cl.

Ïðèìåð 42à
(2-òðåò-Áóòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 42, êðîìå èñïîëüçîâàíè  2-òðåò-áóòèë-6-ìåòèëôåíîëà âìåñòî 4-
õëîð-2,6-äèìåòèëôåíîëà. ÌÑ (ÝÈ) 203 (Ì)+.

Ïðèìåð 42b
Ýòèë (2,6-äèìåòèëôåíîêñè)àöåòàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 42, êðîìå èñïîëüçîâàíè  2, 6-äèìåòèëôåíîëà âìåñòî 4-õëîð-2,6-
äèìåòèëôåíîëà è ýòèëáðîìàöåòàòà âìåñòî áðîìàöåòîíèòðèëà.

Ïðèìåð 43
(2-Áðîììåòèë-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë
(4-Õëîð-2,6-äèìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë (700 ìã, 3,6 ììîëü, ïðèìåð 42), N-

áðîìñóêöèíèìèä (510 ìã, 2,9 ììîëü) è áåíçîèëïåðîêñèä (72 ìã, 0,29 ììîëü) íàãðåâàþò
ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òåòðàõëîðèäå óãëåðîäà (10 ìë) â òå÷åíèå 16
÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, ôèëüòðóþò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò
õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 5% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÈ) 273, 275 (M)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 43, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî ìåòèë-àíàëîãà âìåñòî (4-õëîð-2,6-
äèìåòèëôåíîêñè)-àöåòîíèòðèëà.

Ïðèìåð 43à
2-Áðîììåòèë-6-òðåò-áóòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë

ÌÑ (ÝÈ) 281 (Ì+)+. Ïîëó÷àþò èç (2-òðåò-áóòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð
42à).

Ïðèìåð 43b
Ýòèë (2-áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòàò
Ïîëó÷àþò èç ýòèë (2,6-äèìåòèëôåíîêñè)àöåòàòà (ïðèìåð 42b).
Ïðèìåð 44
5-Õëîð-2-ãèäðîêñè-3-ìåòîêñèáåíçàëüäåãèä
Ðàñòâîð ñóëüôóðèëõëîðèäà (15 ìë, 190 ììîëü) â òîëóîëå (20 ìë) äîáàâë þò ïî êàïë ì â

òå÷åíèå 1,5 ÷àñîâ â ðàñòâîð î-âàíèëëèíà (25,0 ã, 164 ììîëü) â òîëóîëå (90 ìë) è çàòåì
ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Äîáàâë þò âîäó (30 ìë) â òå÷åíèå
10 ìèíóò ïðè îõëàæäåíèè áàíåé ñî ëüäîì. Òâåðäîå âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò,
ïðîìûâàþò âîäîé è ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÈ) 186 (M)+.

Ïðèìåð 45
4-Õëîð-2-ìåòèë-1-îêñîõèíîëèí
mCPBA 70% ÷èñòîòû (6,9 ã, 29 ììîëü) äîáàâë þò â ðàñòâîð 4-õëîðõèíàëüäèíà (5,1 ã, 29

ììîëü) â äèõëîðýòàíå è íàãðåâàþò äî 50°Ñ â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò è ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäíûì êàðáîíàòîì
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êàëè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò äîïîëíèòåëüíûì âîäíûì êàðáîíàòîì êàëè , âîäîé è
çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè . Ðàñòâîð ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ
(ÝÏÈ) 194 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 45, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî õèíàëüäèíà âìåñòî 4-õëîðõèíàëüäèíà.

Ïðèìåð 45à
7-Õëîð-2-ìåòèë-1-îêñîõèíîëèí
MC (ÝÏÈ) 194 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 7-õëîðõèíàëüäèíà.
Ïðèìåð 45b
6-Ìåòîêñè-2-ìåòèë-1-îêñîõèíîëèí
MC (ÝÏÈ) 190 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç 6-ìåòîêñèõèíàëüäèíà.
Ïðèìåð 45ñ
5-Ýòèë-2-ìåòèëïèðèäèí 1-îêñèä
MC (ÝÏÈ) 138 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 5-ýòèë-2-ìåòèëïèðèäèíà.
Ïðèìåð 46
4-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèä
4-Õëîð-2-ìåòèë-1-îêñîõèíîëèí (4,3 ã, 22 ììîëü) ðàñòâîð þò â õëîðîôîðìå (200 ìë) è

äîáàâë þò ï-òîëóîëñóëüôîíèëõëîðèä (3,7 ã, 20 ììîëü) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè
65°Ñ â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü îõëàäèòüñ  è çàòåì
êîíöåíòðèðóþò è ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è 10% âîäíûì
êàðáîíàòîì êàëè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è
î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 60% äèõëîðìåòàí â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. MC (ÝÏÈ) 212 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 45, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî õèíàëüäèíà âìåñòî 4-õëîðõèíàëüäèíà.

Ïðèìåð 46à
7-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèä
MC (ÝÏÈ) 212 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 7-õëîð-2-ìåòèë-1-îêñî-õèíîëèíà (ïðèìåð 45à).
Ïðèìåð 4 6b
6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòèëõëîðèä
MC (ÝÏÈ) 208 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç 6-ìåòîêñè-2-ìåòèë-1-îêñîõèíîëèíà (ïðèìåð 45b).
Ïðèìåð 47
2-{3-[5-Õëîð-3-ìåòèë-2-(1Í-òåòðàçîë-5-èëìåòîêñè)áåíçèë-îêñè]ôåíîêñèìåòèë}õèíîëèí
Àçèä íàòðè  (395 ìã, 6,1 ììîëü) è õëîðèä àììîíè  (325 ìã, 6,1 ììîëü) äîáàâë þò â

ðàñòâîð {4-õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèëà
(300 ìã, 0,68 ììîëü, ïðèìåð 36ñ) â ÄÌÔ (2 ìë) è íàãðåâàþò ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ.
Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è âûëèâàþò â 1 í. ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (20 ìë)
ñ ïîëó÷åíèåì òâåðäîãî âåùåñòâà. Çàòåì ýòó ñìåñü ïðîìûâàþò ïðîñòûì ýôèðîì (4×) è
ïðîñòîé ýôèð îòáðàñûâàþò. Îñòàâøèéñ  âîäíûé ðàñòâîð ñîäåðæèò òâåðäîå âåùåñòâî,
êîòîðîå îòôèëüòðîâûâàþò. Ýòî òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòâîð þò â ñìåñè 10% ýòàíîë-âîäà
(250 ìë) è ðÍ ïîíèæàþò äî îêîëî 5 ïîñðåäñòâîì 2 í. HCl. Òâåðäîå âåùåñòâî îñàæäàåòñ ,
åãî îòôèëüòðîâûâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå, ò.ïë. 181-184°Ñ; 1H ßÌÐ
(300 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,40 (ä, 1Í), 8,01-7,97 (ì, 2Í), 7,77 (ää, 1Í), 7,66-7,60 (ì,
2Í), 7,33 (ä, 2Í), 7,18 (ää, 1Í), 6,72 (ää, 1Í), 6,65 (ää, 1Í), 6,59 (ää, 1Í), 5,33
(ñ, 2Í), 5,27 (ñ, 2Í), 5,07 (ñ, 2Í), 2,24 (ñ, 3Í); MC (ÝÏÈ) 488, 490 (Ì+Í; Cl)+.

Ïðèìåð 48
[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë]ìåòàíîë
2-Õëîðìåòèëõèíîëèí ãèäðîõëîðèä (11,6 ã, 54 ììîëü), 3-ãèäðîêñèáåíçèëîâûé ñïèðò (6,7

ã, 54 ììîëü) è êàðáîíàò êàëè  (16 ã, 116 ììîëü) íàãðåâàþò â ÄÌÔ (45 ìë) ïðè 50°Ñ â
òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Òåìïåðàòóðó ïîâûøàþò äî 80°Ñ è íàãðåâàþò åùå â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è äîáàâë þò ê âîäå, ôèëüòðóþò è òâåðäîå âåùåñòâî
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ïðîìûâàþò âîäîé, ïîëó÷à  ïîëó÷èñòûé ïðîäóêò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â ýòèëàöåòàòå, ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò. Çàòåì îáðàçåö
ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòèëàöåòàòà è ãåêñàíà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 266 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 49
2-(3-Õëîðìåòèëôåíîêñèìåòèë)õèíîëèí ãèäðîõëîðèä
Òèîíèëõëîðèä (0,95 ìë, 13 ììîëü) äîáàâë þò â ðàñòâîð [3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë]

ìåòàíîëà (2,9 ã, 11 ììîëü, ïðèìåð 48) â äèõëîðìåòàíå (30 ìë) è äàþò âîçìîæíîñòü
ïåðåìåøèâàòüñ  18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è ïîäâåðãàþò
àçåîòðîïíîé ïåðåãîíêå äâàæäû èç õëîðîôîðìà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

Ïðèìåð 50
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-6-òðèôòîðìåòèë-áåíçàëüäåãèä
[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë]ìåòàíîë (300 ìã, 1,13 ììîëü, ïðèìåð 48) ðàñòâîð þò â

ÄÌÔ (6 ìë), äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (60%, 60 ìã, 1,5 ììîëü) è äàþò âîçìîæíîñòü
ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Äîáàâë þò 2-ôòîð-6-(òðèôòîðìåòèë)-áåíçàëüäåãèä
(0,30 ìë, 2,2 ììîëü) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (200 ìë) è âîäîé (200
ìë), ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò, êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è î÷èùàþò
õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 25% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå; ÌÑ (ÝÏÈ) 438 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 51
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-6-òðèôòîðìåòèë-áåíçîéíà  êèñëîòà
Ðàñòâîð 2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-6-òðèôòîð-ìåòèëáåíçàëüäåãèäà (46 ìã,

0,1 ììîëü, ïðèìåð 50) â 2-ìåòèë-2-áóòåíå (1 ìë), ò-áóòàíîëå (2 ìë) è âîäå (2 ìë)
ïîäâåðãàþò îáðàáîòêå äèãèäðàòîì äèãèäðîôîñôàòà íàòðè  (153 ìã, 1,1 ììîëü) è õëîðèòîì
íàòðè  (198 ìã, 2,2 ììîëü). Ñïóñò  45 ìèíóò ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò
ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó äèõëîðìåòàíîì (50 ìë) è âîäîé (50 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå: ò.ïë. 184-185°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,28 (ä, 1Í), 8,12 (ä,
1Í), 7,82-7,75 (ì, 2Í), 7,66-7,55 (ì, 2Í), 7,42 (ää, 1Í), 7,30-7,27 (ì, 2Í), 7,16 (ä,
1Í), 7,07 (ää, 1Í), 6,88 (ä, 1Í), 6,77 (ää, 1Í), 5,44 (ñ, 2Í), 5,07 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 454 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 52
{4-Õëîð-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè-ìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë]ìåòàíîë (190 ìã, 0,72 ììîëü, ïðèìåð 48) ðàñòâîð þò â

ÄÌÔ (6 ìë) è äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (60%, 30 ìã, 0,75 ììîëü) è äàþò âîçìîæíîñòü
ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Äîáàâë þò (2-áðîììåòèë-4-õëîð-6-
ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë (210 ìã, 0,78 ììîëü, ïðèìåð 43) è ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò
âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò
ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò
äîïîëíèòåëüíîé âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò, êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò
õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 25% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â

çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 458 (Ì+Í)+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Cl.
Ïðèìåð 53
Ìåòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè-ìåòèë]áåíçîàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 52, êðîìå èñïîëüçîâàíè  ìåòèë 2-áðîììåòèë-6-ìåòèëáåíçîàòà
(ïðèìåð 2) âìåñòî (2-áðîììåòèë-4-õëîð-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 427 (Ì+
Í)+.

Ïðèìåð 54
Ýòèë{2-[4-áðîì-3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòàò è ýòèë{2-

[2-áðîì-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòàò
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Ýòèë{2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñè}àöåòàò (350 ìã, 0,76
ììîëü, ïðèìåð 36h), NBS (150 ìã, 0,84) è áåíçîèëïåðîêñèä (20 ìã, 0,08 ììîëü)
ðàñòâîð þò/ñóñïåíäèðóþò â õëîðîôîðìå (7 ìë) è íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû, ôèëüòðóþò, ïðåäâàðèòåëüíî àäñîðáèðóþò íà ñèëèêàãåëü ðîòîðíûì
èñïàðåíèåì. Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 15%
ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííûå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  â ïðèáëèçèòåëüíî 1:1
îòíîøåíèè. Ðåãèîèçîìåðû óñòàíàâëèâàþò ïî äàííûì ìåòîäà ßÌÐ (NMR NOE). ÌÑ (èîííîå
ðàñïûëåíèå) 537(Ì+Í)+ äë  îáîèõ ñîåäèíåíèé.

Ïðèìåð 55
3-Ìåòèë-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîë
2-(Õëîðìåòèë)õèíîëèí ãèäðîõëîðèä (1,28 ã, 6,0 ììîëü), îðñèí (568 ìã, 4,0

ììîëü), Ê2ÑÎ3 (1,68 ã, 12,0 ììîëü) è êàòàëèòè÷åñêîå êîëè÷åñòâî èîäèäà
òåòðàáóòèëàììîíè  (~10 ìã) ðàñòâîð þò/ñóñïåíäèðóþò â áåçâîäíîì ÄÌÔ (10 ìë) è
íàãðåâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû è ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó âîäîé (100 ìë) è ýòèëîâûì ýôèðîì (100
ìë). ðÍ âîäíîãî ñëî  äîâîä ò äî ~5 è äîïîëíèòåëüíî ýêñòðàãèðóþò ýòèëîâûì ýôèðîì (100
ìë). Îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè îáúåäèí þò è ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè
(2 ×100 ìë), ñóøàò íàä MgSO4, ôèëüòðóþò è ïðåäâàðèòåëüíî àäñîðáèðóþò íà ñèëèêàãåëå.
Íåî÷èùåííîå ïðåäâàðèòåëüíî àäñîðáèðîâàííîå âåùåñòâî î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 20% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå. Ýòîò ïðîäóêò (ïðèáëèçèòåëüíî 80% ÷èñòîòû, îñòàòîê ïðåäñòàâë åò 2-ìåòèë-
õèíîëèí) èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÏÈ) 266 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 56
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçàëüäåãèä
2-(3-Õëîðìåòèëôåíîêñèìåòèë)õèíîëèí (371 ìã, 1,3 ììîëü, ïðèìåð 49) è

ñàëèöèëàëüäåãèä (133 ìêë, 1,25 ììîëü) ðàñòâîð þò â àöåòîíå (10 ìë).
Äîáàâë þò Ê 2ÑÎ3 (525 ìã, 3,75 ììîëü) è ñîäåðæèìîå íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû, âûëèâàþò â âîäó (100 ìë) è ýêñòðàãèðóþò ïðîñòûì ýôèðîì (3×50 ìë).
Ýôèðíûå ñëîè îáúåäèí þò è ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (Brine) (3×75 ìë) è
ñóøàò íàä MgSO4. Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî ïðåäâàðèòåëüíî àäñîðáèðóþò íà ñèëèêàãåëü è
î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 20 äî 25% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (èîííîå ðàñïûëåíèå) 370 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 57
3-{2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]ôåíèë}àêðèëîâà  êèñëîòà
2-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçàëüäåãèä (110 ìã, 0,3 ììîëü, ïðèìåð 56)

ðàñòâîð þò â ïèðèäèíå (1 ìë). Äîáàâë þò ìàëîíîâóþ êèñëîòó (63 ìã, 0,6 ììîëü) è
ïèïåðèäèí (10 ìêë, 0,1 ììîëü) è ñîäåðæèìîå íàãðåâàþò äî 85°Ñ â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì
ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå åùå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è ïðîäóâàþò òîêîì àçîòà
ïðè 40°Ñ, ÷òîáû óäàëèòü ïèðèäèí. Äîáàâë þò íåáîëüøîå êîëè÷åñòâî òîëóîëà è
ñîäåðæèìîå ñíîâà ïðîäóâàþò òîêîì àçîòà ïðè 40°Ñ (ïîâòîðèòü). Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî
î÷èùàþò íà ñèëèêàãåëå ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 2,5% ìåòàíîë â
äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö,
CDCl 3) δ 8,33 (ä, 1Í), 8,21-8,16 (ì, 2Í), 7,81-7,70 (ì, 3Í), 7,56-7,50 (ì, 2Í), 7,37-
7,25 (ì, 3Í), 7,03-6,93 (ì, 4Í), 6,50 (ä, 1Í), 5,48 (ñ, 2Í), 5,14 (ñ, 2Í); ÌÑ (èîííîå
ðàñïûëåíèå) 412 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 58
1-[2-Ãèäðîêñè-4-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë]ýòàíîí
2',4'-Äèãèäðîêñèàöåòîôåíîí (912 ìã, 6 ììîëü) è 2-õëîðìåòèëõèíîëèí ãèäðîõëîðèä (856

ìã, 4,0 ììîëü, ïðèìåð 49) ðàñòâîð þò â àöåòîíèòðèòåëå (20 ìë). Äîáàâë þò Ê2ÑÎ3 (1,12
ã, 8,0 ììîëü) è ñîäåðæèìîå íàãðåâàþò äî 50°Ñ â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
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îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ðîòîðíûì èñïàðåíèåì.
Ñîäåðæèìîå ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (100 ìë) è âîäîé (100 ìë),
âîäíûé ñëîé ïîäêèñë þò 2 í. HCl äî ðÍ ~2 è äîïîëíèòåëüíî ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì
(2 ×50 ìë). Âñå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè îáúåäèí þò è ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè (3×150 ìë), ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî
ïðåäâàðèòåëüíî àäñîðáèðóþò íà ñèëèêàãåëü è î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé
(ñèëèêàãåëü, 15% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå; ÌÑ
(èîííîå ðàñïûëåíèå) 294 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 59
Ýòèë{2-[2-àöåòèë-5-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè}àöåòàò
1-[2-Ãèäðîêñè-4-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë]ýòàíîí (185 ìã, 0,63 ììîëü, ïðèìåð 58)

ðàñòâîð þò â ñìåñè 2:1 ÄÌÔ/àöåòîíèòðèë (6 ìë). Äîáàâë þò ýòèë (2-áðîììåòèë-6-
ìåòèëôåíîêñè) àöåòàò (272 ìã, 0,95 ììîëü, ïðèìåð 43b) è Ê2ÑÎ3 (177 ìã, 1,26 ììîëü) è
ñîäåðæèìîå íàãðåâàþò äî 50°Ñ â òå÷åíèå 2 äíåé. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è óìåíüøàþò îáúåì â òîêå àçîòà ïðè 40°Ñ. Ñîäåðæèìîå
ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (50 ìë) è âîäîé (50 ìë). Âîäíûé ñëîé
äîïîëíèòåëüíî ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (2×50 ìë). Îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè îáúåäèí þò è
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (3×75 ìë), ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò.
Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî ðàñòâîð þò â ñìåñè 1:1 äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë, ïðåäâàðèòåëüíî
àäñîðáèðóþò íà ñèëèêàãåëü è î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 20%
ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (èîííîå
ðàñïûëåíèå) 500 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 60
Ìåòèë 2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàò
Ñâîáîäíîå îñíîâàíèå 2-(3-õëîðìåòèëôåíîêñèìåòèë)õèíîëèí ãèäðîõëîðèäà (540 ìã, 1,7

ììîëü, ïðèìåð 49) ïîëó÷àþò ïóòåì ðàñïðåäåëåíè  âåùåñòâà ìåæäó ïðîñòûì ýôèðîì è
áèêàðáîíàòîì íàòðè  è ñóøêè îðãàíè÷åñêîé ôàçû ñóëüôàòîì ìàãíè . Çàòåì ýòî âåùåñòâî
ðàñòâîð þò ñ ìåòèëñàëèöèëàòîì (260 ìã, 1,7 ììîëü) â ÄÌÔ (10 ìë) ïðè 0°Ñ è äîáàâë þò
ãèäðèä íàòðè  (60%, 65 ìã, 1,7 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîâîä ò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 15 ìèí è çàòåì íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì õëîðèäà àììîíè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè , ôèëüòðóþò, êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå
(ñèëèêàãåëü, 50 äî 80% ïðîñòîãî ýôèðà â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå; ÌÑ (ÝÏÈ) 400 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 60, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî çàìåùåííîãî ñàëèöèëàòà âìåñòî
ìåòèëñàëèöèëàòà.

Ïðèìåð 60à
Ìåòèë 3-ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-áåíçîàò
Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 3-ìåòîêñèñàëèöèëàòà.
Ïðèìåð 60b
Ìåòèë 4-ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-áåíçîàò
Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 4-ìåòîêñèñàëèöèëàòà.
Ïðèìåð 60ñ
Ìåòèë 5-ìåòîêñè-2-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-áåíçîàò
Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 5-ìåòîêñèñàëèöèëàòà.
Ïðèìåð 60d
Ìåòèë 2-ìåòîêñè-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-áåíçîàò
Ïîëó÷àþò èç ìåòèë 6-ìåòîêñèñàëèöèëàòà (ïðèìåð 61).
Ïðèìåð 60å
Ýòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-áåíçîàò
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ÌÑ (ÝÏÈ) 428 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 6-ìåòèëñàëèöèëàòà (Ñìîòðè, Hauser, Frank
M., Synthesis 1980, 10, 814-15.

Ïðèìåð 61
Ìåòèë 6-ìåòîêñèñàëèöèëàò
Ñìåñü 6-ìåòîêñèñàëèöèëîâîé êèñëîòû (10,0 ã, 59,5 ììîëü) â ìåòàíîëå (40 ìë) è ñåðíîé

êèñëîòû (2 ìë) íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ.
Õîò  íåêîòîðà  ÷àñòü êèñëîòû îñòàåòñ , ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò, ÷òîáû óäàëèòü
ìåòàíîë, è ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
êàðáîíàòà íàòðè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó îòäåë þò è ïðîìûâàþò êàðáîíàòîì íàòðè  äî òåõ
ïîð, ïîêà ñîãëàñíî ÒÑÕ àíàëèçó íå îñòàíåòñ  êèñëîòû. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò è
êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå íèçêî ïëàâ ùåãîñ 
òâåðäîãî âåùåñòâà.

Ïðèìåð 62
Ìåòèë 5-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]íèêîòèíàò
Ê ðàñòâîðó ìåòèëîâîãî ýôèðà 5-ãèäðîêñèíèêîòèíîâîé êèñëîòû (200 ìã, 1,3 ììîëü) â ÄÌÔ

(3 ìë) äîáàâë þò 60% ýìóëüñèþ ãèäðèäà íàòðè  (50 ìã, 1,2 ììîëü) è ýòó ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ñâîáîäíîå îñíîâàíèå ãèäðîõëîðèäà 2-(3-
õëîðìåòèëôåíîêñèìåòèë)õèíîëèíà (350 ìã, 1,2 ììîëü, ïðèìåð 49) ïîëó÷àþò ïóòåì
ðàñïðåäåëåíè  âåùåñòâà ìåæäó ýòèëîâûì ýôèðîì è áèêàðáîíàòîì íàòðè  è ñóøêè
îðãàíè÷åñêîé ôàçû ñóëüôàòîì ìàãíè . Ðàñòâîð ýòîãî ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  â ÄÌÔ (2 ìë)
äîáàâë þò ê ñïèðòó è ýòó ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 25°Ñ â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ.
Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå, äîáàâë þò äèõëîðìåòàí (10 ìë) è âîäó (5 ìë) è ýòó
ñìåñü ïîäêèñë þò äî ðÍ 6 óêñóñíîé êèñëîòîé. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä  ñóëüôàòîì
ìàãíè  è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé
(ñèëèêàãåëü, 4% ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ
(ÝÏÈ) 401 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 63
Ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-ãèäðîêñè-6-ìåòèëáåíçîàò
Ê ðàñòâîðó ýòèë-2,4-äèãèäðîêñè-6-ìåòèëáåíçîàòà (4,22 ã, 22 ììîëü) â àöåòîíå (80 ìë)

äîáàâë þò êàðáîíàò êàëè  (3,0 ã, 22 ììîëü) è áåíçèëáðîìèä (2,6 ìë, 22 ììîëü) è ýòó
ñìåñü íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå íî÷è. Îõëàæäåííóþ
ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì (100 ìë) è âîäîé (100 ìë) è îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé (2×80 ìë) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (2×80 ìë). Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ (ÝÈ) 286 (Ì)+.

Ïðèìåð 63à
Ýòèë 2-ãèäðîêñè-4-ìåòîêñè-6-ìåòèëáåíçîàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 63, êðîìå èñïîëüçîâàíè  èîäìåòàíà âìåñòî áåíçèëáðîìèäà.
Ïðèìåð 64
Ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-áåíçèëîêñè]áåíçîàò
Ê ðàñòâîðó ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-ãèäðîêñè-6-ìåòèëáåíçîàòà (5,1 ã, 16 ììîëü, ïðèìåð

63) â ÄÌÔ (100 ìë), ïðè îõëàæäåíèè áàíåé ñ âîäîé ïðè 25°Ñ, äîáàâë þò 60% ýìóëüñèþ
ãèäðèäà íàòðè  (1,3 ã, 32 ììîëü) â òå÷åíèå 2 ìèíóò. Ýòó ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå
30 ìèíóò ïîñëå òîãî êàê îõëàæäàþùóþ áàíþ óäàë þò. Äîáàâë þò ðàñòâîð ãèäðîõëîðèäà 3-
(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèë-õëîðèäà (5,1 ã, 16 ììîëü, ïðèìåð 49) â ÄÌÔ (55 ìë) è
ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â
âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 0,5 äî 2% ìåòàíîëà â
äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 534 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 64à
Ýòèë 4-ìåòîêñè-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ
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ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 64, êðîìå èñïîëüçîâàíè  ýòèë 2-ãèäðîêñè-4-ìåòîêñè-6-
ìåòèëáåíçîàòà (ïðèìåð 63à) âìåñòî ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-ãèäðîêñè-6-ìåòèë-áåíçîàòà. ÌÑ
(ÝÏÈ) 458 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 64b
Ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-[3-(2-öèàíîìåòîêñè-Ç-ìåòèëáåíçèë-îêñè)áåíçèëîêñè]-6-

ìåòèëáåíçîàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 64, êðîìå èñïîëüçîâàíè  [2-(3-áðîììåòèëôåíîêñèìåòèë)-6-
ìåòèëôåíîêñè]-àöåòîíèòðèëà (ïðèìåð 76) âìåñòî ãèäðîõëîðèäà 3-(õèíîëèí-2-
èëìåòîêñè)áåíçèëõëîðèäà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,30 (ì, 8Í), 7,12 (ì, 1Í), 7,06
(øñ, 1Í), 6,99 (ä, 1Í), 6,90 (ää, 1Í), 6,42 (ñ, 2Í), 5,07 (ñ, 2Í), 5,04 (ñ, 2Í), 5,02
(ñ, 2Í), 4,71 (ñ, 2Í), 4,33 (ê, 2Í), 2,39 (ñ, 3Í), 2,30 (ñ, 3Í), 1,31 (ò, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 552 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 64ñ
{2-Ìåòèë-6-[3-(1,3,3-òðèìåòèë-2-îêñî-2,3-äèãèäðî-1H-èíäîë-6-

èëîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñè}àöåòîíèòðèë
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 64, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò [2-(3-
áðîììåòèëôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëôåíîêñè] àöåòîíèòðèë (ïðèìåð 76) âìåñòî ãèäðîõëîðèäà
3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëõëîðèäà è 6-ãèäðîêñè-1,3,3-òðèìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-
îí (ïðèìåð 80) âìåñòî ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-ãèäðîêñè-6-ìåòèëáåíçîàòà.

1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 7,32 (ää, 2Í), 7,24 (ñ, 1Í), 7,11 (ì, 4Í), 6,96 (ää,
1Í), 6,62 (ää, 1Í), 6,54 (ä, 1Í), 5,10 (ñ, 2Í), 5,06 (ñ, 2Í), 4,72 (ñ, 2Í), 3,18 (ñ,
3Í), 2,39 (ñ, 3Í), 1,34 (ñ, 6Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 457 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 65
Ýòèë 2-ãèäðîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-áåíçèëîêñè]áåíçîàò
Ýòèëîâûé ýôèð 2,4-äèãèäðîêñè-6-ìåòèëáåíçîéíîé êèñëîòû (315 ìã, 1,6 ììîëü)

îáúåäèí þò ñ ãèäðîõëîðèäîì 2-(3-õëîðìåòèëôåíîêñèìåòèë)õèíîëèíà (0,51 ã, 1,6 ììîëü,
ïðèìåð 49), èîäèäîì òåòðàáóòèëàììîíè  (55 ìã, 0,15 ììîëü) è êàðáîíàòîì êàëè  (0,48 ã,
3,5 ììîëü) â àöåòîíå (9 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó
ýòèëàöåòàòîì è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì õëîðèäà àììîíè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò,
ïîëó÷à  íåî÷èùåííûé ïðîäóêò. Ýòî âåùåñòâî î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå
(ñèëèêàãåëü, 3% ïðîñòîãî ýôèðà â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå; ò.ïë. 127-128°Ñ, ÌÑ (ÝÏÈ) 444 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 66
Ýòèë 2-ìåòîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàò
Ê ðàñòâîðó ýòèë 2-ãèäðîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè) áåíçèëîêñè]áåíçîàòà

(150 ìã, 0,34 ììîëü, ïðèìåð 65) â ÄÌÔ (5 ìë) äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (60%, 14 ìã,
0,34 ììîëü) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Äîáàâë þò èîäìåòàí
(0,03 ìë, 0,5 ììîëü) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 7 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è îñòàòîê ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó
äèõëîðìåòàíîì è âîäíûì õëîðèäîì àììîíè . Âîäíûé ñëîé âíîâü ýêñòðàãèðóþò
äèõëîðìåòàíîì, îðãàíè÷åñêèå ôàçû îáúåäèí þò, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , ôèëüòðóþò
è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  íåî÷èùåííûé ïðîäóêò. Îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà
êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 10 äî 20% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå; ÌÑ (ÝÏÈ) 458 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 66à
Ýòèë 2-áåíçèëîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-áåíçèëîêñè]áåíçîàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 66, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò áåíçèëáðîìèä âìåñòî
èîäìåòàíà. ÌÑ (ÝÏÈ) 534 (Ì+Í)+.
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Ïðèìåð 67
4-Áåíçèëîêñè-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
Ýòèë 4-áåíçèëîêñè-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-áåíçèëîêñè]áåíçîàò (2,4 ã, 4,5

ììîëü, ïðèìåð 64) äîáàâë þò ê ýòàíîëó (50 ìë) è 10 í. ãèäðîêñèäó íàòðè  (4,4 ìë, 44
ììîëü) è êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â
âàêóóìå è îñòàòîê ðàñòâîð þò â äèõëîðìåòàíå ñ íåáîëüøèì êîëè÷åñòâîì âîäû è
ïîäêèñë þò äî ðÍ 6 1 í. HCl. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä MgSO4 è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò
â âàêóóìå. Íåî÷èùåííûé ïðîäóêò î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 1%
ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå, ò.ïë. 146-149°Ñ; 1H
ßÌÐ (300 ÌÃö, CD3OD) d 8,34 (ä, 1Í), 8,04 (ä, 1Í), 7,91 (ä, 1Í), 7,78-7,70 (ì, 2Í),
7,61 (ò, Í), 7,37-7,20 (ì, 7Í), 7,05-6,91 (ì, 2Í), 6,51 (ä, 1Í), 6,47 (ä, 1Í), 5,35
(ñ, 2Í), 5,09 (ñ, 2Í), 5,03 (ñ, 2Í), 2,29 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 506 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 67, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò óêàçàííûé ñëîæíûé ýôèð âìåñòî ýòèë 4-
áåíçèëîêñè-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà.

Ïðèìåð 67à
2-Ìåòîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,38 (ä, 1Í), 8,03 (ä, 1Í), 7,79 (ä, Í), 7,70-7,67 (ì,

2Í), 7,61 (ò, Í), 7,28 (ò, 1Í), 7,14 (ñ, 1Í), 7,01 (ò, 2Í), 6,35 (ò, 2Í), 5,37 (ñ,
2Í), 5,03 (ñ, 2Í), 3,71 (ñ, 3Í), 2,26 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 430 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 2-
Ìåòîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 66).

Ïðèìåð 67b
2-Áåíçèëîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèë-îêñè]áåíçîéíà  êèñëîòà
125-127°Ñ; 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,18 (ä, 1Í), 7,83 (ä, 1Í), 7,74-7,55 (ì, 3Í),

7,40 (ñ, 5Í), 7,39-7,29 (ì, 1Í), 7,09 (ñ, 1Í), 7,00 (ì, 2Í), 6,50 (ñ, 2Í), 5,41 (ñ,
2Í), 5,13 (ñ, 2Í), 5,04 (ñ, 2Í), 2,58 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 506 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç ýòèë 2-
áåíçèëîêñè-6-ìåòèë-4-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 66à).

Ïðèìåð 67ñ
4-Ìåòîêñè-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]-áåíçîéíà  êèñëîòà
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 8,39 (ä, 1Í), 8,02-7,96 (ì, 2Í), 7,79-7,74 (ì, 1Í), 7,67-

7,57 (ì, 2Í), 7,31-7,25 (ì, 1Í), 7,16 (ñ, 1Í), 7,02-6,96 (ì, 2Í), 6,49 (ñ, 1Í), 6,39
(ñ, 1Í), 5,34 (ñ, 2Í), 5,09 (ñ, 2Í), 3,71 (ñ, 2Í), 2,20 (ñ, 3Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 429 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò
èç ýòèë 4-Ìåòîêñè-2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèëîêñè]áåíçîàòà (ïðèìåð 64à).

Ïðèìåð 68
5-Ýòèë-2-õëîðìåòèëïèðèäèí
Ê ðàñòâîðó 5-ýòèë-2-ìåòèëïèðèäèí-1-îêñèäà (427 ìã, 3,11 ììîëü, ïðèìåð 45ñ) â

CH 2Cl2 (2 ìë) äîáàâë þò ðàñòâîð (0,2 ìë) îêñèä òðèõëîðèäà ôîñôîðà(V) (ò.å., POCl3,
õëîðàíãèäðèä ôîñôîðíîé êèñëîòû) (327 ìêë) â CH2Cl2 (2 ìë). Äîáàâë þò îäíîâðåìåííî
îñòàâøèéñ  ðàñòâîð îêñèäà òðèõëîðèäà ôîñôîðà (V) è ðàñòâîð òðèýòèëàìèíà (488 ìêë) â
CH2Cl2 (2 ìë) ñ òàêîé ñêîðîñòüþ, ÷òîáû ïîääåðæèâàòü îáðàçîâàíèå ôëåãìû. Ïîñëå
çàâåðøåíè  äîáàâëåíè , ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò îõëàäèòüñ  äî 20°Ñ è ðàçáàâë þò
EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3, íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 10% ýòèëàöåòàò â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 156 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 69
2-(5-Ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòàíîë
Ê îõëàæäàåìîìó ðàñòâîðó (-10°Ñ) äèèçîïðîïèëàìèíà (2,31 ìë, 16,5 ìë) â ÒÃÔ (45 ìë)

äîáàâë þò ïî êàïë ì (2,5 Ì) í-áóòèëëèòèé (6,6 ìë, 16,5 ììîëü), äàþò ïåðåìåøèâàòüñ  â
òå÷åíèå 10 ìèíóò, çàòåì îõëàæäàþò äî -78°Ñ. Ê ýòîé ñìåñè äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð
5-ýòèë-2-ìåòèëïèðèäèíà (1,98 ìë, 15 ììîëü) â ÒÃÔ (3 ìë) è äàþò ïåðåìåøèâàòüñ  â
òå÷åíèå 10 ìèíóò ïðè -78°Ñ. Ê ðåàêöèîííîé ñìåñè äîáàâë þò ïàðàôîðìàëüäåãèä (1,13 ã,
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37,5 ììîëü), áàíþ äë  îõëàæäåíè  óäàë þò è ïðîäîëæàþò ïåðåìåøèâàíèå â òå÷åíèå 1
÷àñà. Ãàñ ò ðåàêöèþ H2O, ðàçáàâë þò EtOAc è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 0,5% àììèàê/5% ìåòàíîë/äèõëîðìåòàí), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áëåäíî-æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ (ÝÈ) 151 (Ì)+.

Ïðèìåð 69à
2-Õèíîëèí-2-èëýòàíîë
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 69, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò 2-ìåòèëõèíîëèí âìåñòî
5-ýòèë-2-ìåòèëïèðèäèíà. ÌÑ (ÝÏÈ) 174 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 70
3-[2-(5-Ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòîêñè]ôåíèëîâûé ýôèð áåíçîéíîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòàíîëà (480 ìã, 3,17 ììîëü, ïðèìåð 69) â ÒÃÔ (10

ìë) äîáàâë þò ðåçîðöèíìîíîáåíçîàò (630 ìã, 2/94 ììîëü), òðèôåíèëôîñôèí (850 ìã, 3,24
ììîëü) è äèýòèëàçîäèêàðáîêñèëàò (510 ìêë, 3,24 ììîëü). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà, çàòåì êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 35% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 348 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 70à
3-(2-Ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíèëîâûé ýôèð áåíçîéíîé êèñëîòû
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 70, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò 2-(2-
ãèäðîêñèýòèë)ïèðèäèí âìåñòî 2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòàíîëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 320 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 71
3-[2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòîêñè]ôåíîë
Ê ðàñòâîðó 3-[2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòîêñè]ôåíèëîâîãî ýôèðà áåíçîéíîé êèñëîòû (493

ìã, 1,42 ììîëü, ïðèìåð 70) â ñìåñè 1:1 ÒÃÔ/ÑÍ3ÎÍ (5 ìë) äîáàâë þò 10 í. ðàñòâîð NaOH
(0,5 ìë) è âîäó (50 ìêë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò, çàòåì
îõëàæäàþò äî 5°Ñ, äîâîä ò äî ðÍ 7 2 í. ðàñòâîðîì HCl è ðàçáàâë þò EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïðîìûâàþò ïîñëåäîâàòåëüíî íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
NaHCO3, çàòåì ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò íåñêîëüêèìè
ðàñòèðàíè ìè ñ ãåêñàíîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
êðèñòàëëè÷åñêîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÏÈ) 244 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 71à
3-(2-Ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíîë
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 71, êðîìå èñïîëüçîâàíè  3-(2-Ïèðèäèí-2-èëýòîêñè)ôåíèëîâîãî
ýôèðà áåíçîéíîé êèñëîòû (ïðèìåð 70à) âìåñòî 3-[2-(5-ýòèëïèðèäèí-2-èë)ýòîêñè]
ôåíèëîâîãî ýôèðà. ÌÑ (ÝÏÈ) 216 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 72
[3-(2-Ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)ôåíèë]ìåòàíîë
Ê îõëàæäàåìîé ñóñïåíçèè (0°Ñ) 60% NaH (660 ìã, 16,5 ììîëü) â ÒÃÔ (35 ìë) äîáàâë þò

ïî êàïë ì ðàñòâîð 3-ãèäðîêñèáåíçàëüäåãèäà (1,89 ã, 15 ììîëü) â ÒÃÔ (15 ìë) è
ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Ê ñìåñè äîáàâë þò 2-
ìåòîêñèýòîêñèìåòèëõëîðèä (1,88 ìë, 16,5 ììîëü) è DMPU (5 ìë), áàíþ äë  îõëàæäåíè 
óäàë þò è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî 0°Ñ, çàòåì
ìåäëåííî äîáàâë þò 2 Ì NaBH4 (â òðèãëèìå) (3,75 ìë, 7,5 ììîëü) è äàþò
ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ìåäëåííî ãàñ ò 2 í. ðàñòâîðîì HCl (3,9 ìë) è
ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 60% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå áëåäíî-æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ (ÝÈ) 212 (Ì)+.
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Ïðèìåð 73
2-[3-(2-Ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]ïèðèäèí
Ê îõëàæäàåìîìó ðàñòâîðó (0°Ñ) [3-(2-ìåòîêñèýòîêñè-ìåòîêñè)ôåíèë]ìåòàíîëà (212 ìã,

1 ììîëü, ïðèìåð 72) â ÒÃÔ (3 ìë) äîáàâë þò 60% NaH (80 ìã, 2 ììîëü) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Äîáàâë þò 2-ïèêîëèëõëîðèä ãèäðîõëîðèä (164 ìã, 1
ììîëü) è DMPU (0,8 ìë), óäàë þò áàíþ äë  îõëàæäåíè  è ïîçâîë þò ðåàêöèîííîé ñìåñè
ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ãàñ ò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
NH 4Cl è ðàçáàâë þò EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè,
ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü,
70% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áëåäíî-
æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 304 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 73, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò óêàçàííûé ãàëîãåíèä âìåñòî 2-
ïèêîëèëõëîðèä ãèäðîõëîðèäà.

Ïðèìåð 73à
2-[3-(2-Ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]õèíîëèí
ÌÑ (ÝÏÈ) 354 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 2-(õëîðìåòèë)õèíîëèí ãèäðîõëîðèäà.
Ïðèìåð 73b
4-Õëîð-2-[3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]-õèíîëèí
ÌÑ (ÝÏÈ) 388 (M+H)+. Ïîëó÷àþò èç 2-õëîðìåòèë-4-õëîðõèíîëèíà (ïðèìåð 46).
Ïðèìåð 73ñ
6-Ìåòîêñè-2-[3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]-õèíîëèí
ÌÑ (ÝÏÈ) 384 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 2-õëîðìåòèë-6-ìåòîêñèõèíîëèíà (ïðèìåð 46b).
Ïðèìåð 74
3-(Ïèðèäèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîë
Ê ðàñòâîðó 2-[3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë] ïèðèäèíà (171 ìã, 0,56

ììîëü, ïðèìåð 73) â ÑÍ3ÎÍ (1,9 ìë) äîáàâë þò ìîíîãèäðàò ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòû (148
ìã, 0,78 ììîëü). Ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1,5 ÷àñîâ, çàòåì
îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ðàçáàâë þò EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä
MgSO 4 è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî
êðèñòàëëè÷åñêîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÏÈ) 216 (Ì+Í)+.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ ìåòîäèêó, êàê â
ïðèìåðå 74, êðîìå èñïîëüçîâàíè  óêàçàííîãî MEM ýôèðà âìåñòî 2-[3-(2-
ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)-áåíçèëîêñèìåòèë]ïèðèäèíà.

Ïðèìåð 74à
3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîë
ÌÑ (ÝÏÈ) 266 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 2-[3-(2-ìåòîêñè-ýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]

õèíîëèíà (ïðèìåð 73à).
Ïðèìåð 74b
3-(4-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîë
ÌÑ (ÝÏÈ) 300 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 4-õëîð-2-[3-(2-ìåòîêñè-

ýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]õèíîëèíà (ïðèìåð 73b).
Ïðèìåð 74ñ
3-(6-Ìåòîêñèõèíîëèí-2-èëìåòîêñèìåòèë)ôåíîë
ÌÑ (ÝÏÈ) 296 (Ì+Í)+. Ïîëó÷àþò èç 6-ìåòîêñè-2-[3-(2-

ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñèìåòèë]õèíîëèíà (ïðèìåð 73ñ).
Ïðèìåð 75
[2-(3-Ãèäðîêñèìåòèëôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëôåíîêñè]àöåòîíèòðèë
Ê ðàñòâîðó 3-ãèäðîêñèáåíçèëîâîãî ñïèðòà (202 ìã, 1,63 ììîëü) â ÄÌÔ (5,4 ìë)

äîáàâë þò Ê2ÑÎ3 (247 ìã, 1,79 ììîëü) è (2-áðîììåòèë-6-ìåòèëôåíîêñè)àöåòîíèòðèë (430
ìã, 1,79 ììîëü, ïðèìåð 24). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò â
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òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, çàòåì îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ðàçáàâë þò ïðîñòûì
ýôèðîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä
MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 30%
ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÈ) 283 (Ì)+.

Ïðèìåð 76
[2-(3-Áðîììåòèëôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëôåíîêñè]àöåòîíèòðèë
Ê ðàñòâîðó [2-(3-ãèäðîêñèìåòèëôåíîêñèìåòèë)-6-ìåòèëôåíîêñè]àöåòîíèòðèëà (230 ìã,

0,81 ììîëü, ïðèìåð 75) â ÒÃÔ (3 ìë) äîáàâë þò ÐÍçÐ (233 ìã, 0,89 ììîëü) è
ïåðåìåøèâàþò äî òåõ ïîð, ïîêà íå îáðàçóåòñ  ãîìîãåííûé ðàñòâîð. Ðàñòâîð îõëàæäàþò äî
0°Ñ, çàòåì äîáàâë þò ïîðöè ìè NBS (151 ìã, 0,85 ììîëü) è äàþò ïåðåìåøèâàòüñ  â
òå÷åíèå 45 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 40% CH2Cl2 â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå
â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî êðèñòàëëè÷åñêîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÈ) 345, 347 (Ì)+,
ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br.

Ïðèìåð 77
6-Ìåòîêñè-3-ìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-îí
Ê îõëàæäàåìîìó ðàñòâîðó (-78°Ñ) 6-ìåòîêñè-1,3-äèãèäðî-èíäîë-2-îíà (840 ìã, 5,2

ììîëü, Ñìîòðè Quallich, Synthesis 1993, 51-53) â ÒÃÔ (20 ìë) äîáàâë þò ïî êàïë ì
TMEDA (1,57 ìë, 10,4 ìë) ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì ïî êàïë ì 2,5 Ì í-BuLi (4,16 ìë,
10,4 ììîëü). Ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 15 ìèíóò, çàòåì
íàãðåâàþò äî -25°Ñ. Äîáàâë þò ïî êàïë ì èîäìåòàí (405 ìêë, 6,5 ììîëü) è ïåðåìåøèâàþò
â òå÷åíèå 20 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ãàñ ò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NH4Cl, íàãðåâàþò
äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ðàçáàâë þò EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NH4Cl, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 45% ýòèëàöåòàò â
ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 178 (M+H)+.

Ïðèìåð 78
6-Ìåòîêñè-3,3-äèìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-îí
Ê îõëàæäàåìîìó ðàñòâîðó (-78°Ñ) 6-ìåòîêñè-3-ìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-îíà (679 ìã,

3,83 ììîëü, ïðèìåð 77) â ÒÃÔ (13 ìë) äîáàâë þò TMEDA (1,16 ìë, 7,66 ììîëü) ñ
ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì ïî êàïë ì 2,5 Ì í-BuLi (3,06 ìë, 7,66 ììîëü). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò, çàòåì íàãðåâàþò äî -25°Ñ. Ïî êàïë ì äîáàâë þò
èîäìåòàí (275 ìêë, 4,40 ììîëü) è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ãàñ ò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NH4Cl, íàãðåâàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ðàçáàâë þò
EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NH4Cl, íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 35% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî êðèñòàëëè÷åñêîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ÝÏÈ) 192 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 79
6-Ìåòîêñè-1,3,3-òðèìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-îí
Ê îõëàæäàåìîìó ðàñòâîðó (-5°-0°Ñ) 6-ìåòîêñè-3,3-äèìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-îíà (600

ìã, 3,14 ììîëü, ïðèìåð 78) â ÒÃÔ (10,5 ìë) äîáàâë þò 60% NaH (132 ìã, 3,30 ììîëü) è
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò èîäìåòàí (215 ìêë,
3,45 ììîëü) è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèþ ãàñ ò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
NH 4Cl è ðàçáàâë þò EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
NH 4Cl, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 30% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî êðèñòàëëè÷åñêîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ
(ÝÏÈ) 206 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 80
6-Ãèäðîêñè-1,3,3-òðèìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-îí
Ê ðàñòâîðó 6-ìåòîêñè-1,3,3-òðèìåòèë-1,3-äèãèäðîèíäîë-2-îíà (601 ìã, 2,93 ììîëü,
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ïðèìåð 79) â óêñóñíîé êèñëîòå (880 ìêë) äîáàâë þò áðîìèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó (48%
â Í2O) (8,8 ìë). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð íàãðåâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì
(105-110°Ñ), ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â EtOAc è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ðàñòèðàíèåì ñ íåáîëüøèì îáúåìîì ïðîñòîãî ýôèðà,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîâàòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ
(ÝÏÈ) 192 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 81
2-[3-(2-Ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçèëîêñè]õèíîëèí
Ê ñóñïåíçèè 60% NaH (44 ìã, 1,1 ììîëü) â ÄÌÑÎ (2 ìë) äîáàâë þò ïî êàïë ì ðàñòâîð [3-

(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)-ôåíèë]ìåòàíîëà (212 ìã, 1,0 ììîëü, ïðèìåð 72) â ÄÌÑÎ (1 ìë).
Äàþò âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 20 ìèíóò, çàòåì äîáàâë þò 2-õëîðõèíîëèí
(180 ìã, 1,1 ììîëü) è íàãðåâàþò äî 100°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò
äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ðàçáàâë þò EtOAc. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NH4Cl, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 25% ýòèëàöåòàò â
ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåñöâåòíîãî ìàñëà. ÌÑ (ÝÏÈ)
340 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 82
Èçîáóòèë 2-[3-(ìåòîêñè)ôåíèëñóëüôàíèëìåòèë]-6-ìåòèë-áåíçîàò
10 í. ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (0,32 ìë, 3,2 ììîëü) ìåäëåííî äîáàâë þò ê ðàñòâîðó

3-ìåòîêñèáåíçîëòèîëà (0,42 ã, 3,0 ììîëü) â èçîáóòàíîëå (2 ìë) ñ ïîñëåäóþùèì
äîáàâëåíèåì ðàñòâîðà èçîáóòèë 2-áðîììåòèë-6-ìåòèëáåíçîàòà (0,96 ã, 3,3 ììîëü, ïðèìåð
2) â èçîáóòàíîëå (2 ìë). Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå
15 ìèíóò è çàòåì ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è ðàçáàâëåííîé âîäíîé
HCl. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò âîäîé, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 40% äèõëîðìåòàí â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÈ) 344 (Ì)+.

Ïðèìåð 83
Èçîáóòèë 2-[3-(ãèäðîêñè)ôåíèëñóëüôàíèëìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàò
Òðèáðîìèä áîðà (1,3 ìë, 1,0 Ì â äèõëîðìåòàíå, 1,3 ììîëü) äîáàâë þò â ðàñòâîð

èçîáóòèë 2-[3-(ìåòîêñè)ôåíèëñóëüôàíèë-ìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòà (194 ìã, 0,56 ììîëü,
ïðèìåð 82) â äèõëîðìåòàíå (3 ìë) ïðè 0°Ñ è çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò
ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  è ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå
(ñèëèêàãåëü, 15% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ
(ÝÈ) 330(M)+.

Ïðèìåð 84
Èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë-ñóëüôàíèëìåòèë]áåíçîàò
Ñâîáîäíîå îñíîâàíèå ãèäðîõëîðèäà 2-(õëîðìåòèë)õèíîëèíà (148 ìã, 0,69 ììîëü)

ïîëó÷àþò, ïîäâåðãà  âåùåñòâî ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëîâûì ýôèðîì è áèêàðáîíàòîì
íàòðè  è ñóøêå îðãàíè÷åñêîé ôàçû ñóëüôàòîì ìàãíè . Ýòî âåùåñòâî çàòåì ðàñòâîð þò ñ
èçîáóòèë 2-[3-(ãèäðîêñè)ôåíèëñóëüôàíèëìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîàòîì (220 ìã, 0,67 ììîëü,
ïðèìåð 83) â ÄÌÔ (2 ìë) ïðè 0°Ñ è äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (60%, 27 ìã, 0,67 ììîëü).
Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ è çàòåì
ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò
âîäîé (3×), ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà
êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, 10% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, CDCl3) δ 8,19 (ä, 1Í), 8,08 (ä, 1Í), 7,83 (ä, 1Í), 7,74
(ò, 1Í), 7,63 (ä, 1Í), 7,55 (ò, 1Í), 7,18-7,07 (ì, 4Í), 6,99 (ä, 1Í), 6,89 (ä, 1Í),
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6,82 (ää, 1Í), 5,33 (ñ, 2Í), 4,18 (ñ, 2Í), 4,10 (ä, 2Í), 2,36 (ñ, 3Í), 2,07-2,01 (ì,
1Í), 0,98 (ä, 6Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 472 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 85
Èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë-ñóëüôèíèëìåòèë]áåíçîàò
ì-Õëîðíàäáåíçîéíóþ êèñëîòó (<86%, 34 ìã, 0,17 ììîëü) äîáàâë þò â ðàñòâîð èçîáóòèë

2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëñóëüôàíèëìåòèë]áåíçîàòà (80 ìã, 0,17 ììîëü,
ïðèìåð 84) â äèõëîðìåòàíå (1 ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå íî÷è.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è áèêàðáîíàòîì
íàòðè  è îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò äîïîëíèòåëüíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà, ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü,
40% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 488 (Ì+
Í)+.

Ïðèìåð 86
Èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèë-ñóëüôîíèëìåòèë]áåíçîàò
ì-Õëîðíàäáåíçîéíóþ êèñëîòó (<86%, 62 ìã, 0,31 ììîëü) äîáàâë þò â ðàñòâîð èýîáóòèë

2-ìåòèë-6-[3-(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíèëñóëüôàíèëìåòèë]áåíçîàòà (73 ìã, 0,16 ììîëü,
ïðèìåð 85) â äèõëîðìåòàíå (1 ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå íî÷è.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è áèêàðáîíàòîì
íàòðè  è îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò äîïîëíèòåëüíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà, ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå (ñèëèêàãåëü,
30% ýòèëàöåòàò â ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 504 (Ì+
Í)+.

Ïðèìåð 87
(1-Õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èë)ìåòàíîë è (3-õèíîëèí-2-èëìåòèë-3Í-èìèäàçîë-

4-èë)ìåòàíîë
2-Õëîðìåòèëõèíîëèí ãèäðîõëîðèä (2,24 ã, 10,5 ììîëü), ãèäðîõëîðèä 4-

(ãèäðîêñèìåòèë)èìèäàçîëà (1,35 ã, 10 ììîëü) è Ê2ÑÎ3 (4,2 ã, 30 ììîëü)
ðàñòâîð þò/ñóñïåíäèðóþò â áåçâîäíîì ÄÌÔ (20 ìë) è íàãðåâàþò äî 100°Ñ ïðè ýíåðãè÷íîì
ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû
è âûëèâàþò â âîäó (400 ìë) è ýêñòðàãèðóþò õëîðîôîðìîì (3×150 ìë). Îðãàíè÷åñêèå
ôðàêöèè îáúåäèí þò è ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (2×200 ìë), ñóøàò íàä
MgSO4, ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå äî ìàñëà. Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî î÷èùàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 5% ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  (3-õèíîëèí-2-
èëìåòèë-3Í-èìèäàçîë-4-èë)ìåòàíîë è (1-õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èë)ìåòàíîë
ïðè ñîîòíîøåíèè 2:3. Ïîäëèííîñòü êàæäîãî èçîìåðà óñòàíàâëèâàþò ìåòîäîì ßÌÐ NOE.
ÌÑ (ÝÏÈ) 240 (Ì+Í)+ óñòàíîâëåíà äë  îáîèõ ðåãèîèçîìåðîâ.

Ïðèìåð 88
Èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-(1-õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èëìåòîêñèìåòèë)áåíçîàò
(1-Õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èë)ìåòàíîë (350 ìã, 1,46 ììîëü, ïðèìåð 87)

ðàñòâîð þò â 20% DMPU â ÒÃÔ (5 ìë) è îõëàæäàþò äî 0°Ñ. Ïîðöè ìè äîáàâë þò ãèäðèä
íàòðè  (60%, 60 ìã, 1,50 ììîëü) è ñîäåðæèìîå ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò.
Äîáàâë þò èçîáóòèë 2-áðîììåòèë-6-ìåòèëáåíçîàò (57%, 730 ìã, 1,46 ììîëü, ïðèìåð 2),
ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü äîéòè äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå íî÷è. Ñîäåðæèìîå âûëèâàþò â âîäó (200 ìë) è ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì (3×75
ìë). Îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè îáúåäèí þò è ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè
(3 ×100 ìë), ñóøàò íàä MgSO4, ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå äî ìàñëà.
Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 3% ìåòàíîë â
äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 443 (M+H)+.

Ïðèìåð 88à
Èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-(3-õèíîëèí-2-èëìåòèë-3Í-èìèäàçîë-4-èëìåòîêñèìåòèë)áåíçîàò
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 88, êðîìå èñïîëüçîâàíè  (3-õèíîëèí-2-èëìåòèë-3Í-èìèäàçîë-4-
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èë)ìåòàíîëà âìåñòî (1-õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èë)ìåòàíîëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 443 (Ì+
Í)+.

Ïðèìåð 89
2-Ìåòèë-6-(1-õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èëìåòîêñè-ìåòèë)áåíçîéíà  êèñëîòà
Èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-(1-õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èëìåòîêñèìåòèë)áåíçîàò (300

ìã, 0,68 ììîëü, ïðèìåð 88) ðàñòâîð þò â ýòàíîëå (5 ìë). Äîáàâë þò 10 í. NaOH (680
ìêë, 6,8 ììîëü) è ñîäåðæèìîå íàãðåâàþò äî 90°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, äîáàâë þò 2 í. HCl (3,4 ìë, 6,8 ììîëü) è äîâîä ò
ðÍ äî ~5-7. Ñîäåðæèìîå âûëèâàþò â âîäó (100 ìë) è ýêñòðàãèðóþò õëîðîôîðìîì (3×75
ìë). Îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè îáúåäèí þò, ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (3×100
ìë), ñóøàò íàä MgSO4, ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå, ïîëó÷à  ìàñëî.
Íåî÷èùåííîå âåùåñòâî î÷èùàþò ÂÝÆÕ (Ñ-18, 25-50% àöåòîíèòðèëà â âîäå â òå÷åíèå 15
ìèíóò), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ñîëè ÒÔÊ (TFA). 1H ßÌÐ (300
ÌÃö, CDCl3) δ 8,93 (ñ, 1Í), 8,31 (ä, 1Í), 8,07 (ä, 1Í), 7,86 (ä, 1Í), 7,78 (ò, 1Í),
7,63 (ò, 1Í), 7,51 (ä, 1Í), 7,44 (ñ, 1Í), 7,17-7,12 (ì, 1Í), 7,06-7,01 (ì, 2Í), 5,64
(ñ, 2Í), 4,66 (ñ, 2Í), 4,48 (ñ, 2Í), 2,29 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 388 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 89à
2-Ìåòèë-6-(3-õèíîëèí-2-èëìåòèë-3Í-èìèäàçîë-4-èëìåòîêñèìåòèë)áåíçîéíà  êèñëîòà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 89, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-(3-
õèíîëèí-2-èëìåòèë-3Í-èìèäàçîë-4-èëìåòîêñèìåòèë)áåíçîàò âìåñòî èçîáóòèë 2-ìåòèë-6-(1-
õèíîëèí-2-èëìåòèë-1Í-èìèäàçîë-4-èëìåòîêñèìåòèë)áåíçîàòà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö,
CDCl 3) δ 8,95 (ñ, 1Í), 8,27 (ä, 1Í), 8,05 (ä, 1Í), 7,82-7,76 (ì, 2Í), 7,64-7,59 (ì,
1Í), 7,46 (ñ, 1Í), 7,38 (ä, 1Í), 7,10-6,99 (ì, 2Í), 6,92 (ä, 1Í), 5,91 (ñ, 2Í), 4,52
(ñ, 2Í), 4,49 (ñ, 2Í), 2,23 (ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 388 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 90
2-[3-(1H-Èíäîë-3-èëìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]õèíîëèí
Èíäîë (230 ìã, 2,0 ììîëü) ðàñòâîð þò â òåòðàãèäðîôóðàíå (3 ìë) è äîáàâë þò

ýòèëìàãíèéáðîìèä (1 Ì, 2,0 ìë, 2,0 ììîëü) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò â òå÷åíèå 2
÷àñîâ ïðè 65°Ñ. Ñâîáîäíîå îñíîâàíèå ãèäðîõëîðèäà 2-(3-õëîðìåòèëôåíîêñè-
ìåòèë)õèíîëèíà (400 ìã, 1,2 ììîëü, ïðèìåð 49) ïîëó÷àþò, ïîäâåðãà  âåùåñòâî
ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëîâûì ýôèðîì è áèêàðáîíàòîì íàòðè  è ñóøêå îðãàíè÷åñêîé
ôàçû ñóëüôàòîì ìàãíè . Ýòî ñâîáîäíîå îñíîâàíèå ðàñòâîð þò â òåòðàãèäðîôóðàíå (2 ìë)
è äîáàâë þò ê îõëàæäàåìîìó ðàñòâîðó èíäîë/ðåàêòèâ Ãðèíü ðà, íàð äó ñ êàòàëèòè÷åñêèì
êîëè÷åñòâîì èîäèäà òåòðàáóòèëàììîíè . Ýòó ñìåñü íàãðåâàþò â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ ïðè
65 °Ñ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëîâûì
ýôèðîì è õëîðèäîì àììîíè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà êîëîíêå
(ñèëèêàãåëü, äèõëîðìåòàí), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 365 (Ì+
Í)+.

Ïðèìåð 91
{3-[3-(Õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)áåíçèë]èíäîë-1-èë}óêñóñíà  êèñëîòà
Ãèäðèä íàòðè  (60%, 22 ìã, 0,55 ììîëü) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 2-[3-(1H-èíäîë-3-

èëìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]õèíîëèíà (90 ìã, 0,25 ììîëü, ïðèìåð 90) â ÄÌÔ (2,5 ìë). Ïîñëå 5-
ìèíóòíîãî ïåðåìåøèâàíè  äîáàâë þò ýòèëáðîìàöåòàò (0,1 ìë, 0,9 ììîëü) è ðåàêöèîííîé
ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïîäâåðãàþò ðàñïðåäåëåíèþ ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è õëîðèäîì àììîíè  è îðãàíè÷åñêóþ
ôàçó ïðîìûâàþò âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , êîíöåíòðèðóþò è
çàòåì òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòèðàþò ñ ýòèëîâûì ýôèðîì è ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 151-159°Ñ; 1H ßÌÐ (300
ÌÃö, CDCä3) δ 8,20 (ò, 2Í), 7,83-7,80 (ì, 1Í), 7,77-7,71 (ì, 1Í), 7,67 (ä, 1Í), 7,61-
7,53 (ì, 1Í), 7,45-7,42 (ì, 1Í), 7,29-7,14 (ì, 3Í), 7,05-6,99 (ì, 2Í), 6,94 (ñ, 1Í),
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6,85 (ì, 2Í), 5,16 (ñ, 2Í), 4,84 (ñ, 2Í), 4,11 (ñ, 2Í); ÌÑ (ÝÏÈ) 423 (Ì+Í)+.
Ïðèìåð 92
Ýòèë (2-ôîðìèë-6-ìåòèë-2-ôåíîêñè)àöåòàò
Ýòèëáðîìàöåòàò (4,5 ìë, 40 ììîëü), 2-ãèäðîêñè-Ç-ìåòèë-áåíçàëüäåãèä (5 ã, 37 ììîëü)

è êàðáîíàò êàëè  (8,1 ã, 59 ììîëü) îáúåäèí þò â àöåòîíå (60 ìë) è êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò èç
ôèëüòðàòà ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÃÕ-
ÌÑ) 222 (M)+.

Ïðèìåð 93
Ýòèë 7-ìåòèëáåíçîôóðàí-2-êàðáîêñèëàò
Íàòðèé (0,52 ã, 23 ììîëü) ðàñòâîð þò â ýòàíîëå (60 ìë) è ê ýòîìó äîáàâë þò ýòèë (2-

ôîðìèë-6-ìåòèë-2-ôåíîêñè)àöåòàò (5 ã, 23 ììîëü, ïðèìåð 92). Ýòó ñìåñü êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå. Îñòàòîê
ðàñòâîð þò â ñìåñè äèõëîðìåòàí/âîäà è ïîäêèñë þò 1 í. HCl. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è
ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 1%
ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÃÕ-ÝÈ) 176 (Ì)+
.

Ïðèìåð 94
Ýòèë 7-áðîììåòèëáåíçîôóðàí-2-êàðáîêñèëàò
Ýòèë 7-ìåòèëáåíçîôóðàí-2-êàðáîêñèëàò (0,5 ã, 2,4 ììîëü, ïðèìåð 93), N-

áðîìñóêöèíèìèä (0,48 ã, 2,7 ììîëü) è áåíçîèëïåðîêñèä (0,06 ã, 2,4 ììîëü) îáúåäèí þò â
òåòðàõëîðèä óãëåðîäå (10 ìë) è íàãðåâàþò íà ìàñë íîé áàíå ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå íî÷è.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò è ðàñòâîðèòåëü èç ôèëüòðàòà óäàë þò â âàêóóìå. Îñòàòîê
î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 5% äî 10% ýòèëàöåòàòà â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÃÕ-ÝÈ) 360, 362 (Ì+, ñòðóêòóðà, îòâå÷àþùà  Br).

Ïðèìåð 95
Ýòèë 2-ìåòèë-6-òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñè áåíçîàò
Ýòèë 6-ìåòèëñàëèöèëàò (2,5 ã, 14 ììîëü, ñìîòðè, Hauser, Frank Ì., Synthesis 1980,

10, 814-15) ðàñòâîð þò â ÒÃÔ (20 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà è îõëàæäàþò íà áàíå ñî ëüäîì.
Äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (60%, 0,56 ã, 14 ììîëü) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15
ìèíóò. Çàòåì äîáàâë þò DMPU (0,20 ìë) è N-ôåíèëòðèôòîðìåòàíñóëüôîíèìèä (5,0 ã, 14
ììîëü) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè îõëàæäåíèè â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ.
Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è äîáàâë þò ïðîñòîé ýôèð è îðãàíèêó ïðîìûâàþò âîäîé,
çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê
î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, äèõëîðìåòàí), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð 96
3-(2-Ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)ôåíèëèîäèä
Ê ñóñïåíçèè 60% ãèäðèäà íàòðè  (1,76 ã, 44 ììîëü) â ÒÃÔ (10 ìë), îõëàæäåííîé äî 0°Ñ,

äîáàâë þò 3-èîäôåíîë (8,8 ã, 40 ììîëü) è ìåòîêñèýòîêñèìåòèëõëîðèä (5 ìë, 44 ììîëü} â
ÒÃÔ (50 ìë). Çàòåì äîáàâë þò DMPU (10 ìë), îõëàæäàþùóþ áàíþ óäàë þò è ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì,
ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè . Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð 97
[3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè) ôåíèëýòèíèë] òðèìåòèëñèëàí
3-(2-Ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)ôåíèëèîäèä (12,1 ã, 39 ììîëü, ïðèìåð 96) è

òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèé (1,2 ã, 1,0 ììîëü) è èîäèä ìåäè(1) (0,096 ã, 0,5
ììîëü) ðàñòâîð þò â ÒÃÔ (120 ìë) è ê ýòîìó äîáàâë þò ïèïåðèäèí (12 ìë) è
(òðèìåòèëñèëèë) àöåòèëåí (8 ìë, 57 ììîëü). Ýòó ñìåñü äåãàçèðóþò è çàòåì ïåðåìåøèâàþò
â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì è ïðîìûâàþò
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äâàæäû âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè . Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ
(ÝÈ) 206 (Ì)+.

Ïðèìåð 98
Ýòèë 2-[3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)ôåíèëýòèíèë]-6-ìåòèë-áåíçîàò
[3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)ôåíèëýòèíèë]òðèìåòèëñèëàí (0,57 ã, 2 ììîëü, ïðèìåð 97) è

1,0 Ì ôòîðèä òåòðàáóòèëàììîíè  (2,1 ìë, 2 ììîëü) äîáàâë þò ê ÒÃÔ (10 ìë) è äîáàâë þò
óêñóñíóþ êèñëîòó (0,13 ã, 2 ììîëü) è ýòó ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 20°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà.
Ñïóñò  15 ìèíóò ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê ïîäâåðãàþò àçåîòðîïíîé
ïåðåãîíêå ñ áåíçîëîì è î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 20% ýòèëàöåòàò, 30%
äèõëîðìåòàí â ãåêñàíå), ïîëó÷à  1-ýòèíèë-3-(2-ìåòîêñèýòîêñèìåòîêñè)áåíçîë (0,28 ã,
1,4 ììîëü), êîòîðûé ðàñòâîð þò â ÒÃÔ (8 ìë), îõëàæäàþò äî -78°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà è ê
ýòîìó ðàñòâîðó ïî êàïë ì äîáàâë þò 2,5 Ì í-áóòèëëèòèé (0,56 ìë, 1,4 ììîëü) â òå÷åíèå
30 ñåêóíä. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 15 ìèíóò, ïî êàïë ì äîáàâë þò 1,0 Ì õëîðèä
öèíêà â ïðîñòîì ýôèðå (1,4 ìë, 1,4 ììîëü) â òå÷åíèå 30 ñåêóíä è ýòó ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Äîáàâë þò áèñ(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)ïàëëàäèé (0,04 ã,
0,07 ììîëü) è áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåí (0,04 ã, 0,07 ììîëü) è ê ýòîé ñìåñè
äîáàâë þò ýòèë-2-ìåòèë-6-òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñè-áåíçîàò (0,44 ã, 1,4 ììîëü, 95) â
ÒÃÔ (2 ìë). Îõëàæäàþùóþ áàíþ óäàë þò è ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü
íàãðåòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò íà ìàñë íîé
áàíå ïðè 65°Ñ â òå÷åíèå íî÷è. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì (50
ìë), ïðîìûâàþò íàñûùåííûì õëîðèäîì àììîíè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è çàòåì
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè . Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 10% ýòèëàöåòàò, 25% äèõëîðìåòàí â ãåêñàíå), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ (ÝÏÈ) 369 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 99
(3-Ìåòèë-4-îêñî-3,4-äèãèäðîõèíàçîëèí-2-èë)ìåòèëõëîðèä
Ê ñóñïåíçèè àíãèäðèäà èçàòîâîé (isatoic) êèñëîòû (1,63 ã, 10 ììîëü) â äèîêñàíå (40

ìë) äîáàâë þò ðàñòâîð ìåòèëàìèíà (5 ìë, 2 Ì â ÒÃÔ). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò
â òå÷åíèå 1 ÷àñà, çàòåì êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ïîãëîùàþò òîëóîëîì (30 ìë),
çàòåì äîáàâë þò ïèðèäèí (5,5 ìë), à çàòåì ðàñòâîð õëîðàöåòèëõëîðèäà (2,7 ìë, 34
ììîëü) â òîëóîëå (15 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ. Òâåðäûé
ïðîäóêò îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò âîäîé, çàòåì ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  2,1 ã
æåëòîâàòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ×àñòü ýòîãî ïðîäóêòà (452 ìã, 2 ììîëü)
ñóñïåíäèðóþò â áåíçîëå (10 ìë), çàòåì äîáàâë þò ìîíîãèäðàò ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòû
(394 ìã, 2 ììîëü). Ýòó ñìåñü íàãðåâàþò äî 70°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 10 ÷àñîâ. Çàòåì ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è áåíçîëüíûé
ðàñòâîð äåêàíòèðóþò. Îñòàòî÷íîå òâåðäîå âåùåñòâî ñìåøèâàþò ñ (íàñûùåííûì)
ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  è ýòó ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ
ýòèëàöåòàò/ìåòàíîë/äèõëîðìåòàí. Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîâàòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö,
CDCl 3): δ 8,28 (ä, 1Í), 7,75 (ò, 1Í), 7,67 (ä, 1Í), 7,51 (ò, 1Í), 4,62 (ñ, 3Í), 3,76 (ñ, 3Í).

Ïðèìåð 100
3-(2-Ãèäðîêñèìåòèë-3-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîë
Ê îõëàæäàåìîìó (0°Ñ) ðàñòâîðó ìåòèë 2-ìåòèë-6-[(3-ãèäðîêñèôåíîêñè)ìåòèë]áåíçîàòà

(220 ìã, 0,76 ììîëü, ïðèìåð 5) â ÒÃÔ (2 ìë) äîáàâë þò ðàñòâîð ëèòèéàëþìèíèéãèäðèäà
(1,5 ìë, 1 Ì â ÒÃÔ). Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèíóò, çàòåì
íàãðåâàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 40 ìèíóò. Çàòåì ýòîò
ðàñòâîð îõëàæäàþò äî 0°Ñ è äîáàâë þò âîäó (75 ìë), ïî êàïë ì, ñ ïîñëåäóþùèì
äîáàâëåíèåì ðàñòâîðà ãèäðîêñèäà íàòðè  (75 ìë, 5 í.) è âîäû (75 ìë). Ïîëó÷åííóþ
ñóñïåíçèþ ðàçáàâë þò ïðîñòûì ýôèðîì, ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò è òâåðäîå âåùåñòâî

Ñòðàíèöà: 112

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

òùàòåëüíî ïðîìûâàþò ìåòàíîëîì (äî òåõ ïîð, ïîêà ñîãëàñíî ÒÑÕ àíàëèçó òâåðäîå
âåùåñòâî íå áóäåò îñâîáîæäåíî îò ïðîäóêòà). Îáúåäèíåííûå ôèëüòðàòû êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ
(ÝÈ) 244 (Ì)+.

Ïðèìåð 101
2-[3-(2-Ãèäðîêñèìåòèë-3-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-3-ìåòèë-3Í-õèíàçîëèí-4-îí
Ê ñóñïåíçèè 3-(2-ãèäðîêñèìåòèë-3-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîëà (87 ìã, 0,38 ììîëü, ïðèìåð

100) è (3-ìåòèë-4-îêñî-3,4-äèãèäðîõèíàçîëèí-2-èë)ìåòèëõëîðèäà (94 ìã, 0,45 ììîëü,
ïðèìåð 99) â ÄÌÔ (1 ìë) äîáàâë þò ïîðîøêîîáðàçíûé Ê2ÑÎ3 (78 ìã, 0,5 ììîëü).
Ïîëó÷åííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5
÷àñîâ. Ýòó ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì,
ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò.
Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, 40% ýòèëàöåòàò/30% äèõëîðìåòàí â
ãåêñàíå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ïåíû. ÌÑ (ÝÏÈ) 417 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 101à
{2-[3-(5-Öèêëîáóòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíèë}

ìåòàíîë
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 101, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò 3-õëîðìåòèë-5-
öèêëîáóòèë-[1,2,4]îêñàäèàçîë âìåñòî (3-ìåòèë-4-îêñî-3,4-äèãèäðîõèíà-çîëèí-2-
èë)ìåòèëõëîðèäà. ÌÑ (ÝÏÈ) 381 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 102
2-Ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèë-4-îêñî-3,4-äèãèäðîõèíàçîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]

áåíçàëüäåãèä
Ê îõëàæäàåìîìó (-78°Ñ) ðàñòâîðó îêñàëèëõëîðèäà (2,5 ìë, 1,75 Ì â CH2Cl2) äîáàâë þò,

ïî êàïë ì, ÄÌÑÎ (80 ìë). Ïî îêîí÷àíèè äîáàâëåíè , ïî êàïë ì äîáàâë þò ðàñòâîð 2-[3-(2-
ãèäðîêñèìåòèë-3-ìåòèëáåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-3-ìåòèë-3Í-õèíàçîëèí-4-îíà (120 ìã,
0,28 ììîëü, ïðèìåð 101) â äèõëîðìåòàíå (1 ìë). Ýòîò ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 5
ìèíóò, çàòåì îäíîé ïîðöèåé äîáàâë þò òðèýòèëàìèí (276 ìë, 2 ììîëü). Õîëîäíóþ áàíþ
óäàë þò è ïðîäîëæàþò ïåðåìåøèâàíèå â òå÷åíèå 10 ìèíóò. Çàòåì ñìåñü ðàçáàâë þò
ýòèëàöåòàòîì, ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è
êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ
(ÝÏÈ) 415 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 102à
2-[3-(5-Öèêëîáóòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçàëüäåãèä
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 102, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò {2-[3-(5-öèêëîáóòèë-
[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíèë}-ìåòàíîë (ïðèìåð 101à)
âìåñòî 2-[3-(2-ãèäðîêñèìåòèë-3-ìåòèë-áåíçèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-3-ìåòèë-3Í-õèíàçîëèí-4-
îíà. ÌÑ (ÝÏÈ) 379 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 103
2-Ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèë-4-îêñî-3,4-äèãèäðîõèíàçîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]

áåíçîéíà  êèñëîòà
Ê ñóñïåíçèè 2-ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèë-4-îêñî-3,4-äèãèäðî-õèíàçîëèí-2-

èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçàëüäåãèäà (120 ìã, 0,28 ììîëü, ïðèìåð 102) â ò-áóòàíîëå
(1,5 ìë) äîáàâë þò èçîáóòåí (0,5 ìë), à çàòåì NaClO2 (220 ìã, òåõíè÷åñêèé ñîðò, 1,6
ììîëü) â âîäå (1,5 ìë) è NaH2PO4⋅H2O (220 ìã, 1,6 ììîëü) â âîäå (1,5 ìë). Ýòó ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà (â òå÷åíèå ýòîãî âðåìåíè òâåðäûå âåùåñòâà
ðàñòâîð þòñ ), çàòåì ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì, ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (10% ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå). Ýòîò ïðîäóêò ñóñïåíäèðóþò â õëîðîôîðìå
è ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, ïîëó÷à 
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óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå àìîðôíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö,
CDCl3) δ 8,41 (ä, 1Í), 7,84 (ì, 2Í), 7,62 (ì, 1Í), 7,33 (ì, 2Í), 7,20 (ì, 1Í), 7,14
(ò, 1Í), 6,81 (ì, 1Í), 6,70 (ì, 2Í), 5,29 (ñ, 2Í), 5,25 (ñ, 2Í), 3,80 (ñ, 2Í), 2,52
(ñ, 3Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 430 (M+H)+.

Ïðèìåð 103à
2-[3-(5-Öèêëîáóòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíçîéíà 

êèñëîòà
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, â îñíîâíîì, èñïîëüçó  òó æå ñàìóþ

ìåòîäèêó, êàê â ïðèìåðå 103, çà èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî èñïîëüçóþò 2-[3-(5-öèêëîáóòèë-
[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëáåíç-àëüäåãèä (ïðèìåð 102à) âìåñòî
2-ìåòèë-6-[3-(3-ìåòèë-4-îêñî-3,4-äèãèäðîõèíàçîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]
áåíçàëüäåãèäà. 1H ßÌÐ (300 ÌÃö, ÄÌÑÎ) δ 7,10 (ì, 4Í), 6,68 (ñ, 1Í), 6,60 (ì, 2Í),
5,19 (ñ, 2Í), 5,13 (ñ, 2Í), 3,86 (ì, 1Í), 2,36 (ì, 4Í), 2,28 (ñ, 3Í), 2,08 (ì, 1Í),
1,96 (ì, 1Í). ÌÑ (ÝÏÈ) 395 (Ì+Í)+.

Ïðèìåð 104
5-Ôåíèë-2-ìåòèëïèðèäèí
Ê îõëàæäàåìîìó (-70°Ñ) ðàñòâîðó 3-ôåíèëïèðèäèíà (1,43 ìë, 10,0 ììîëü) â äèýòèëîâîì

ýôèðå (7,5 ìë) ïî êàïë ì äîáàâë þò ìåòèëëèòèé (LiBr êîìïëåêñ, 1,5 Ì â äèýòèëîâîì
ýôèðå, 7,33 ìë, 11,0 ììîëü). Ïîñëå ïðåäîñòàâëåíè  âîçìîæíîñòè íàãðåòüñ  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ, ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò (0°Ñ) è ãàñ ò
äèñòèëëèðîâàííîé âîäîé (5 ìë). Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ìåòèëåíõëîðèäîì,
îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò è êîíöåíòðèðóþò, è ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé (ñèëèêàãåëü, ñìåñü 3:1 ãåêñàí:EtOAc), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå áëåäíî-æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ (ÝÏÈ) 170 (M+H)+.

Ñèíòåç ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (VI)
Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (VI) ïîëó÷àþò ìíîãîñòàäèéíûì ñèíòåçîì, èëëþñòðèðóåìûì

ïðåäñòàâëåííîé íèæå ñõåìîé. Êëþ÷åâûì èñõîäíûì âåùåñòâîì  âë åòñ  õèíàëüäèí. Íà
ïåðâîé ñòàäèè åãî õëîðèðóþò, ïîëó÷à  2-õëîðìåòèëõèíîëèí, êîòîðûé, íå âûäåë  ,
ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ãèäðîõèíîíîì ñ ïîëó÷åíèåì ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè , 4-
(õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîëà (VIII). Çàòåì ýòî ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå
îáðàáàòûâàþò α,α'-äèõëîð-î-êñèëîëîì, ïîëó÷à  2-[4-õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)-ôåíîêñèìåòèë]
áåíçèëõëîðèä, êîòîðûé ïðåâðàùàþò in situ â 2-[4-õèíîëèí-2-èëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë]
ôåíèëàöåòîíèòðèë (IX), ïðåäïîñëåäíèé ïðåäøåñòâåííèê äë  (VI).

(IX) ïðåâðàùàþò â íåî÷èùåííûé ïðîäóêò (VI) ðåàêöèåé ñ àçèäîì íàòðè  è õëîðèäîì
àììîíè , â ðåçóëüòàòå ÷åãî íèòðèëüíà  ãðóïïà òðàíñôîðìèðóåòñ  â òåòðàçîëüíîå êîëüöî.
Î÷èñòêó êîíå÷íîãî ïðîäóêòà îñóùåñòâë þò ïåðåêðèñòàëëèçàöèåé íåî÷èùåííîãî âåùåñòâà
èç ìåòàíîëà, ïîëó÷à  ÷èñòûé ïðîäóêò (VI).
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Òâåðäîôàçíûé ñèíòåç ñîåäèíåíè  ôîðìóëû:

1. Êèñëîòíà  íàãðóçêà:

1-ëèòðîâóþ êðóãëîäîííóþ êîëáó çàãðóæàþò 4-(áðîììåòèë)-áåíçîéíîé êèñëîòîé (32,26 ã,
150,0 ììîëü) è äèõëîðìåòàíîì (650 ìë). Àêêóðàòíî âíîñ ò ìåøàëêó (stir bar) è
ðåàêöèîííóþ êîëáó ðàçìåùàþò íà áàíå ñî ñìåñüþ ëåä-âîäà. Ñïóñò  ïðèáëèçèòåëüíî 15
ìèíóò, äîáàâë þò îêñàëèëõëîðèä (15,7 ìë, 180 ìîëü). Ñïóñò  ïðèáëèçèòåëüíî 15 ìèíóò,
äîáàâë þò N,N-äèìåòèëôîðìàìèä (500 ìë, êàò.). Â ðåàêöèîííîé ñìåñè íà÷èíàþò
âûäåë òüñ  ïóçûðüêè. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 1,5 ÷àñîâ áàíþ ñî ñìåñüþ ëåä-âîäà
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óäàë þò. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû,
âûäåëåíèå ïóçûðüêîâ ãàçà ïðåêðàùàåòñ . Ïî îêîí÷àíèè ýòîãî ïåðèîäà âðåìåíè, èç
ðåàêöèîííîé ñìåñè óäàë þò ìåøàëêó è â âàêóóìå óäàë þò ðàñòâîðèòåëü èç ðåàêöèîííîé
ñìåñè. Ïîñëå òîãî êàê ðàñòâîðèòåëü áóäåò óäàëåí, â ðåàêöèîííóþ êîëáó äîáàâë þò
äîïîëíèòåëüíîå êîëè÷åñòâî äèõëîðìåòàíà è åãî ñíîâà óäàë þò â âàêóóìå.

Òðåõãîðëóþ 3-ëèòðîâóþ êðóãëîäîííóþ êîëáó çàãðóæàþò ñóõèì N,N-äèìåòèëôîðìàìèäîì
(1,3 ë), N,N-äèèçîïðîïèëýòèë-àìèíîì (39,19 ìë, 225 ììîëü), 4-N,N-
äèìåòèëàìèíîïèðèäèíîì (3,67 ã, 30 ììîëü) è MicroKANS [1456, 15 ìã Wang ñìîëû (1,7
ììîëü/ã çàãðóçêà) íà MicroKANs, 25,5 ìèêðîìîëåé/microKAN, 37,1 ììîëü]. Êîëáó ñíàáæàþò
ïîäâåñíîé ìåøàëêîé. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðèáëèçèòåëüíî â òå÷åíèå 15 ìèíóò â
ðåàêöèîííóþ êîëáó ïåðåíîñ ò ðàñòâîð ïîëó÷åííîãî âûøå õëîðàíãèäðèäà â ñóõîì N,N-
äèìåòèëôîðìàìèäå (200 ìë). Ñïóñò  14 ÷àñîâ ðàñòâîðèòåëü èç ðåàêöèîííîé ñìåñè
óäàë þò. Â ðåàêöèîííóþ êîëáó äîáàâë þò ÄÌÔ (DMF) (1,5 ë). Êîëáå äàþò âîçìîæíîñòü
ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 15 ìèíóò è ðàñòâîðèòåëü îòâîä ò. MicroKANs
ïðîìûâàþò, ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ìèíóò è ðàñòâîðèòåëü îòâîä ò â ñëåäóþùåé,
íåîäíîêðàòíî: ÄÌÔ (2×6 ë), ÒÃÔ (3×6 ë), äèõëîðìåòàí (3×6 ë) è ïðîñòîé ýôèð (2×6 ë).
Ïîñëå çàâåðøåíè  ïðîìûâêè, MicroKANs ñóøàò, ïðîäóâà  ïîòîê àçîòà ÷åðåç êîëáó ïðè
ïåðèîäè÷åñêîì ïåðåìåøèâàíèè. Ïîñëå äîñòàòî÷íîé ñóøêè MicroKANs ñîðòèðóþò äë 
ñëåäóþùåé ðåàêöèè.

2. Çàìåùåíèå ôåíîëîì:

Òðåõãîðëóþ 3-ëèòðîâóþ êðóãëîäîííóþ êîëáó çàãðóæàþò 3-õëîð-4-
ãèäðîêñèáåíçàëüäåãèäîì (21,9 ã, 140 ììîëü) è ÄÌÔ (1,5 ë). Ðåàêöèîííóþ êîëáó ñíàáæàþò
ïîäâåñíîé ìåøàëêîé è ïîìåùàþò íà áàíþ ñî ñìåñüþ ëåä-âîäà. Ñïóñò  ïðèáëèçèòåëüíî 15
ìèíóò, àêêóðàòíî äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (60% äèñïåðñè  â ìàñëå, 6,48 ã, 180 ììîëü).
Ñïóñò  ïðèáëèçèòåëüíî 30 ìèíóò, áàíþ ñî ñìåñüþ ëåä-âîäà óäàë þò è ðåàêöèîííîé ñìåñè
äàþò âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû â òå÷åíèå 1 ÷àñà.
Ïî îêîí÷àíèè ýòîãî âðåìåíè, â ðåàêöèîííóþ ñìåñü äîáàâë þò MicroKANs [1274, 25,5
ìèêðîìîëåé/microKAN, 32,5 ììîëü] è èîäèä êàëè  (1,0 ã). Ðåàêöèîííóþ êîëáó ïîãðóæàþò â
ìàñë íóþ áàíþ, êîòîðóþ íàãðåâàþò äî 60°Ñ. Ñïóñò  14 ÷àñîâ, ðåàêöèîííóþ êîëáó óäàë þò
èç ìàñë íîé áàíè è äàþò âîçìîæíîñòü îõëàäèòüñ  äî òåìïåðàòóðû îêðóæàþùåé ñðåäû.
Óäàë þò ðàñòâîðèòåëü èç ðåàêöèîííîé ñìåñè. Â ðåàêöèîííóþ êîëáó äîáàâë þò ÄÌÔ (1,2
ë). Êîëáå ïîçâîë þò ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 15 ìèíóò è ðàñòâîðèòåëü
îòâîä ò. Â ðåàêöèîííóþ êîëáó äîáàâë þò ñìåñü ÄÌÔ:âîäà (1:1, 1,2 ë). Êîëáå äàþò
âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 15 ìèíóò è ðàñòâîðèòåëü îòâîä ò.
Ýòó ïîñëåäîâàòåëüíîñòü îïåðàöèè ïîâòîð þò, ïî êðàéíåé ìåðå, òðè ðàçà èëè äî òåõ ïîð,
ïîêà äðåíàæíûé ñòîê îò ïðîìûâêè íå ñòàíåò ïðîçðà÷íûì, ðåàêöèîííóþ êîëáó ïðîìûâàþò
íåîäíîêðàòíî â ñëåäóþùåé ïîñëåäîâàòåëüíîñòè: ÒÃÔ (2×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì
ìåòàíîë (1×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì ìåòàíîë (1×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì
ìåòàíîë (1×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë) è ïðîñòîé ýôèð (1×4 ë). Ïîñëå îêîí÷àíè  ïðîìûâêè,
MicroKANs ñóøàò, ïðîäóâà  òîêîì àçîòà êîëáó ïðè ïåðèîäè÷åñêîì ïåðåìåøèâàíèè. Ïîñëå
äîñòàòî÷íîé ñóøêè, microKANs ñîðòèðóþò äë  ñëåäóþùåé ðåàêöèè.

3. Âîññòàíîâèòåëüíîå àìèíèðîâàíèå:
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Òðåõãîðëóþ 2-ëèòðîâóþ êðóãëîäîííóþ êîëáó çàãðóæàþò microKANs [784, 25,5
ìèêðîìîëü/microKAN, 20,0 ììîëü], òðèìåòèëîðòîôîðìèàòîì (850 ìë) è 2-(2-
àìèíîýòèë)ïèðèäèíîì (20,79 ã, 170 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ êîëáó ñíàáæàþò ïîäâåñíîé
ìåøàëêîé. Ñïóñò  2 ÷àñà äîáàâë þò öèàíîáîðãèäðèä íàòðè  (21,37 ã, 340 ììîëü). Ñïóñò 
ïðèáëèçèòåëüíî 10 ìèíóò äîáàâë þò óêñóñíóþ êèñëîòó (17,0 ìë, 297 ììîëü). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíîãî ÷àñà ðåàêöèîííóþ êîëáó äðåíèðóþò. Â êîëáó
äîáàâë þò ìåòàíîë (800 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 10 ìèíóò
êîëáó äðåíèðóþò, ðåàêöèîííóþ êîëáó ïðîìûâàþò íåîäíîêðàòíî â ñëåäóþùåé
ïîñëåäîâàòåëüíîñòè: ÄÌÔ (3×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì ìåòàíîë (1×4 ë),
äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì ìåòàíîë (1×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì ìåòàíîë (1×4 ë),
äèõëîðìåòàí (1×4 ë) è ïðîñòîé ýôèð (1×4 ë). Ïîñëå îêîí÷àíè  ïðîìûâêè microKANs ñóøàò,
ïðîäóâà  êîëáó òîêîì àçîòà ïðè ïåðèîäè÷åñêîì ïåðåìåøèâàíèè. Ïîñëå äîñòàòî÷íîé ñóøêè
microKANs ñîðòèðóþò äë  ïîñëåäóþùåé ðåàêöèè.

4. Àöèëèðîâàíèå:

Òðåõãîðëóþ 2-ëèòðîâóþ êðóãëîäîííóþ êîëáó çàãðóæàþò microKANs [784, 15 ìã ñìîëû (1,7
ììîëü/ã çàãðóçêà) íà MicroKAN, 25,5 ìèêðîìîëü/microKAN, 20,0 ììîëü] è äèõëîðìåòàíîì
(800 ìë). Ðåàêöèîííóþ êîëáó ñíàáæàþò ïîäâåñíîé ìåøàëêîé. Äîáàâë þò N,N-
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí (20,9 ìë, 120 ììîëü) è 4-N,N-äèìåòèëàìèíîïèðèäèí (195 ìã, 1,6
ììîëü). Ñïóñò  ïðèáëèçèòåëüíî 15 ìèíóò, äîáàâë þò öèêëîïåíòàíêàðáîíèëõëîðèä (10,6 ã,
80,0 ììîëü). Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 61 ÷àñà,
ðåàêöèîííóþ êîëáó äðåíèðóþò. Â ðåàêöèîííóþ êîëáó äîáàâë þò äèõëîðìåòàí (800 ìë).
Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 10 ìèíóò êîëáó äðåíèðóþò. Ýòó îïåðàöèþ
ïîâòîð þò. MicroKANs èç âñåõ ðåàêöèé àöèëèðîâàíè  îáúåäèí þò ïî ñëó÷àéíîé ñõåìå â
äâå îòäåëüíûå áîëüøèå êîëáû è íåîäíîêðàòíî ïðîìûâàþò â ñëåäóþùåé
ïîñëåäîâàòåëüíîñòè: äèõëîðìåòàí (1×4 ë), ÒÃÔ (2×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì
ìåòàíîë (1×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì ìåòàíîë (1×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë), çàòåì
ìåòàíîë (1×4 ë), äèõëîðìåòàí (1×4 ë) è ïðîñòîé ýôèð (1×4 ë).

5. Îòùåïëåíèå:
MicroKAN ðàñïðåäåë þò â èíäèâèäóàëüíûå ëóíêè IRORI AccuCleave 96-ëóíî÷íîé

ñòàíöèè îòùåïëåíè . Ëóíêó íàãðóæàþò äèõëîðìåòàíîì (600 ìë) è çàòåì ñìåñüþ ÒÔÊ (TFA):
äèõëîðìåòàí (1:1, 600 ìë). Ïîñëå âçáàëòûâàíè  â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî ñîðîêà ìèíóò,
ðåàêöèîííóþ ëóíêó äðåíèðóþò â 2-ìë ìèêðîïðîáèðêó â 96-ëóíî÷íîì ôîðìàòå. Ðåàêöèîííóþ
ëóíêó ñíîâà íàãðóæàþò äèõëîðìåòàíîì (600 ìë). Ïîñëå ðó÷íîãî âçáàëòûâàíè  ëóíêó òîæå
äðåíèðóþò â 2-ìë ìèêðîïðîáèðêó â 96-ëóíî÷íîì ôîðìàòå. Êîêòåéëü îòùåïëåíè  óäàë þò â
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âàêóóìå, èñïîëüçó  Savant Speedvac. Êîíöåíòðèðîâàííûå ïðîäóêòû ñ ìàòî÷íûõ ïëàíøåòîâ
îòùåïëåíè  âîññòàíàâëèâàþò ÒÃÔ è ïåðåíîñ ò â äâà äî÷åðíèõ ïëàíøåòà, èñïîëüçó 
Packard æèäêîñòíîé äîçàòîð äë  ìíîãîêðàòíîãî îòáîðà ìèêðîïðîá. Äî÷åðíèå ïëàíøåòû
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå, èñïîëüçó  GenieVac.

Àíàëèòè÷åñêèé: ÌÑ: m/z 493 (Ì)+.
Ñïîñîáû, îïèñàííûå âûøå, èñïîëüçóþò äë  ïîëó÷åíè  ñëåäóþùèõ ñîåäèíåíèé

èçîáðåòåíè .
5-[2-(4-(2-Õèíîëèíèëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë)áåíçèë]òåòðàçîë (ò.ïë. 108-111°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 59,87; Í, 5,96; N, 13,96
Íàéäåíî: Ñ, 59,67, 60,01; Í, 5,62, 5,63; N, 13,73, 13,77
5-[4-Ìåòîêñè-3-(3-(2-õèíîëèíèëìåòîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíèë]-òåòðàçîë (ò.ïë. 184-87°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,63; Í, 4,88; N, 15,78
Íàéäåíî: Ñ, 67,18; Í, 5,13; N, 15,40
5-[3-(4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíèë]òåòðàçîë (ò.ïë. 176-177°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 69,63; Í, 4,75; N, 16,92
Íàéäåíî: Ñ, 69,58, 69,64; Í, 5,00, 4,98; N, 16,66, 16,63
5-[3-Ìåòîêñè-4-(4-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)áåíçèëîêñè)ôåíèë]-òåòðàçîë (ò.ïë. 195-97°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,63; Í, 4,88; N, 15,77
Íàéäåíî: Ñ, 67,27; Í, 4,89; N, 15,41
5-[4-(3-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)-3-ìåòîêñèôåíèë]-òåòðàçîë (ò.ïë. 189-

91°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 66,95; Í, 4,95; N, 15,61
Íàéäåíî: Ñ, 66,48; Í, 5/14; N, 14,93
5-[3-(4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)áåíçèë]òåòðàçîë (ò.ïë. 139-44°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 70,53; Í, 5,03; N, 16,45
Íàéäåíî: Ñ, 70,33, 70,54; Í, 5,25, 5,36; N, 16,38, 16,41
5-[4-(4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)áåíçèë]òåòðàçîë (ò.ïë. 167-71°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,33; Í, 5,31; N, 15,70
Íàéäåíî: Ñ, 67,54, 67,67; Í, 5,33, 5,33; N, 15,48, 15,52
5-[4-Ìåòîêñè-3-(4-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíèëìåòèëîêñè)-ôåíèë]òåòðàçîë (ò.ïë. 210-

13°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,33: Í, 4,82; N, 4,90
Íàéäåíî: Ñ, 68,32: Í, 4,90; N, 14,79
4-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë. 164°Ñ

(ðàçë.))
Ðàññ÷èò.: Ñ, 69,27; Í, 5,35; N, 3,23
Íàéäåíî: Ñ, 69,53, 69,65; Í, 5,11, 5,05; N, 3,21, 3,12
5-[2-(4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñèìåòèë]-òåòðàçîë (ò.ïë. 183-85°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 65,63; Í, 5,08; N, 15,31
Íàéäåíî: Ñ, 65,77, 65,52; Í, 4,99, 5,03; N, 14,92, 15,03
4-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà (176°Ñ (ðàçë.))
Ðàññ÷èò.: Ñ, 71,50; Í, 5,16; N, 3,34
Íàéäåíî: Ñ, 71,10, 71,17; Í, 5,27, 5,33; N, 3,37, 3,34
4-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíèëóêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë. 158-60°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 75,17; Í, 5,30; N, 3,51
Íàéäåíî: Ñ, 74,89; Í, 5,36; N, 3,37
2-[3-(3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-ïåíòàíîâà  êèñëîòà (ò.ïë. 133-

35°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 73,51; Í, 5,95; N, 3,06
Íàéäåíî: Ñ, 73,35, 73,60; Í, 5,95, 5,98; N, 3,08, 3,05
2-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë. 169-172°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,28; Í, 5,10; N, 3,37

Ñòðàíèöà: 118

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 278 860 C2

Íàéäåíî: Ñ, 69,34, 69,69; Í, 5,10, 5,13; N, 3,00, 3,08
Ðàññ÷èò.: Ñ, 69,27; Í, 5,35; N, 3,23 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]êîðè÷íà  êèñëîòà (ò.ïë. 175-178°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 75,90; Í, 5,14; N, 3,40
Íàéäåíî: Ñ, 73,92; Í, 5,20; N, 3,01
Ðàññ÷èò.: Ñ, 74,27; Í, 5,27; N, 3,33 (â âèäå ãèäðàòà)
6-Àöåòèë-2-ïðîïèë-3-[3-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)áåíçèëîêñè]-ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà

(ò.ïë. 153-58°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,13; Í, 5,85: N, 2,90
Íàéäåíî: Ñ, 71,68, 72,08; Í, 5,88, 5,83; N, 2,65, 2,70
2-[2-(4-(7-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-ïðîïèîíîâà  êèñëîòà

(ò.ïë. 169-173°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,32; Í, 4,78; N, 3,02; Cl, 7,64
Íàéäåíî: Ñ, 65,18; Í, 4,90; N, 2,84; Cl, 8,33
Ðàññ÷èò.: Ñ, 65,41; Í, 4,96; N, 2,93; Cl, 7,42 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíèëóêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë. 181-83°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 75,17; Í, 5,30; N, 3,51
Íàéäåíî: Ñ, 75,12, 74,96; Í, 5,50, 5,49; N, 3,16, 3,16
3-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë. 146-51°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,28; Í, 5,10; N, 3,37
Íàéäåíî: Ñ, 71,82, 71,80; Í, 5,24, 5,23; N, 2,98, 3,00
Ðàññ÷èò.: Ñ, 71,50; Í, 5,16; N, 3,34 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[4-(2-Õèíîëèíìëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë. 153-57°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,28; Í, 5,10; N, 3,37
Íàéäåíî: Ñ, 72,30, 71,72; Í, 5,39, 5,30; N, 2,94, 2,89
5-[2-(4-(7-Õëîðõèíîëèí-2-èëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)áåíçèë]òåòðàçîë (ò.ïë. 159-63°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 65,57; Í, 4,40; N, 15,29
Íàéäåíî: Ñ, 64,16; Í, 4,72; N, 14,98
Ðàññ÷èò.: Ñ, 64,30; Í, 4,53; N, 14,99 (â âèäå ãèäðàòà)
2-Êàðáîìåòîêñè-5-[3-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà

(ò.ïë. 187-89°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,49; Í, 4,90; N, 2,95
Íàéäåíî: Ñ, 66,71; Í, 4,96; N, 2,70
Ðàññ÷èò.: Ñ, 66,59; Í, 5,07; N, 2,87 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè-óêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë.

149-53°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,71; Í, 5,40; N, 3,26
Íàéäåíî: Ñ, 71,23; Í, 5,46; N, 3,08
Ðàññ÷èò.: Ñ, 71,22; Í, 5,51; N, 3,19 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[3-(3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-ãëóòàðîâà  êèñëîòà (ò.ïë. 129-

30°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 69,00: Í, 5,17; N, 2,87
Íàéäåíî: Ñ, 58,19; Í, 4,93; N, 2,23
Ðàññ÷èò.: Ñ, 58,23; Í, 5,17; N, 2,43 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]áåíçèëìàëîíîâà  êèñëîòà (ò.ïë. 164-65°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 70,89; Í, 4,08; N, 3,06
Íàéäåíî: Ñ, 70,51, 70,61; Í, 5,03, 5,24; N, 3,03, 2,90
2-[2-(3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-ïåíòàíîâà  êèñëîòà (ò.ïë. 118-

20°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 73,51; Í, 5,95; N, 3,06
Íàéäåíî: Ñ, 73,26; Í, 6,07; N, 2,79
2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-ìåòèëôåíîêñè-óêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë.
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151-53°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,71; Í, 5,40; N, 3,26
Íàéäåíî: Ñ, 71,41; Í, 5,58; N, 3,03
Ðàññ÷èò.: Ñ, 71,22; Í, 5,51; N, 3,19 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[2-(4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-ïåíòàíîâà  êèñëîòà (ò.ïë. 85-

92°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 73,51; Í, 5,95; N, 3,06
Íàéäåíî: Ñ, 71,73, 71,79; Í, 5,96, 5,91; N, 3,06, 2,83
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,09; Í, 6,05; N, 3,00 (â âèäå ãèäðàòà)
2-Êàðáîìåòîêñè-5-[4-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà

(ò.ïë. 149-51°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,49; Í, 4,90; N, 2,95
Íàéäåíî: Ñ, 68,00, 68,08; Í, 4,98, 5,04; N, 2,90, 2,90
2-[2-(4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèëôåíîêñè]-ïðîïèîíîâà  êèñëîòà (ò.ïë. 161-

64°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,71; Í, 5,40; N, 3,26
Íàéäåíî: Ñ, 70,96, 71,10; Í, 5,51, 5,58; N, 3,08, 3,10
Ðàññ÷èò.: Ñ, 71,22; Í, 5,52; N, 3,19 (â âèäå ãèäðàòà)
2-[2-(3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè]-ãëóòàðîâà  êèñëîòà (ò.ïë. 83°Ñ

ðàçë.)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,98; Í, 5,17; N, 2,87
Íàéäåíî: Ñ, 64,10, 63,75; Í, 4,89, 4,92; N, 2,64, 2,69
Ðàññ÷èò.: Ñ, 63,74; Í, 5,63; N, 2,65 (â âèäå ãèäðàòà)
2-(3-[2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè]áåíçèëîêñè)ôåíîêñèóêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë. 153-55°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 72,28; Í, 5,10; N, 3,37
Íàéäåíî: Ñ, 71,75; Í, 5,14; N, 3,38
Ðàññ÷èò.: Ñ, 71,50; Í, 5,16; N, 3,34 (â âèäå ãèäðàòà)
2-(2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîðôåíîêñè) ïðîïèîíîâà  êèñëîòà

(ò.ïë. 196-99°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,32; Í, 4,78; N, 3,02
Íàéäåíî: Ñ, 67,40, 67,43; Í, 4,89, 4,94; N, 3,01, 3,13
2-(2-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîðôåíîêñè) ïðîïèîíîâà  êèñëîòà

(ò.ïë. 169-71°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,32; Í, 4,78; N, 3,02
Íàéäåíî: Ñ, 65,47; Í, 5,31; N, 2,78
Ðàññ÷èò.: Ñ, 65,41; Í, 4,96; N, 2,93 (â âèäå ãèäðàòà)
2-(2-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîðôåíîêñè) ïåíòàíîâà  êèñëîòà

(ò.ïë. 144-45°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,36; Í, 5,33; N, 2,85
Íàéäåíî: Ñ, 67,74, 67,86; Í, 5,39, 5,47; N, 2,91, 2,84
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,74; Í, 5,38; N, 2,82 (â âèäå ãèäðàòà)
2-(2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîðôåíîêñè) ïåíòàíîâà  êèñëîòà

(ò.ïë. 155-56°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,36; Í, 5,33; N, 2,85
Íàéäåíî: Ñ, 65,96; Í, 5,59; N, 2,66
Ðàññ÷èò.: Ñ, 65,95; Í, 5,53; N, 2,75 (â âèäå ãèäðàòà)
2-(2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-4-õëîðôåíîêñè) ïåíòàíîâà  êèñëîòà

(ò.ïë. 155-56°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,36; Í, 5,33; N, 2,85
Íàéäåíî: Ñ, 66,15; Í, 5,58; N, 2,68
Ðàññ÷èò.: Ñ, 65,95; Í, 5,53; N, 2,75 (â âèäå ãèäðàòà)
2-(2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-õëîðôåíîêñè) ïåíòàíîâà  êèñëîòà
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(ò.ïë. 161-62°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,36; Í, 5,33; N, 2,85
Íàéäåíî: Ñ, 68,15; Í, 5,36; N, 2,72
2-(2-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-õëîðôåíîêñè)ïåíòàíîâà  êèñëîòà (ò.ïë.

169-70°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,36; Í, 5,33; N, 2,85
Íàéäåíî: Ñ, 68,10; Í, 5,39; N, 2,72
2-(2-[3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-õëîðôåíîêñè)-4-ìåòèëïåíòàíîâà 

êèñëîòà (ò.ïë. 164-66°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,84; Í, 5,58; N, 2,77
Íàéäåíî: Ñ, 68,84; Í, 5,70; N, 2,69
2-(2-[4-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë]-6-õëîðôåíîêñè)-4-ìåòèëïåíòàíîâà 

êèñëîòà (ò.ïë. 167-69°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 68,84; Í, 5,58; N, 2,77
Íàéäåíî: Ñ, 68,78; Í, 5,67; N, 2,68
5-[3-(3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)áåíçèëîêñè)-4-ìåòîêñèôåíèë]-òåòðàçîë (ò.ïë. 204-07°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,63; Í, 4,88; N, 15,78
Íàéäåíî: Ñ, 67,11; Í, 5,15; N, 15,86
N-[3-Ìåòîêñè-4-(3-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)áåíçèëîêñè)áåíçîèë)-áåíçîëñóëüôîíàìèä

ãèäðîõëîðèä (ò.ïë. ðàçë.88°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 62,99; Í, 4,60; N, 4,74
Íàéäåíî: Ñ, 63,88; Í, 5,13; N, 4,80
5-Êàðáîêñè-2-(3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)ôåíîêñèìåòèë)ôåíîêñè-óêñóñíà  êèñëîòà (ò.ïë.

226-28°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 61,90; Í, 5,18; N, 2,77
Íàéäåíî: Ñ, 61,62; Í, 5,11; N, 2,67
5-[3-Ìåòîêñè-4-(3-(2-õèíîëèíèëìåòèëîêñè)áåíçèëîêñè)ôåíèë]-òåòðàçîë (ò.ïë. 204-05°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 67,67; Í, 5,14; N, 15,87
Íàéäåíî: Ñ, 67,63; Í, 4,88; N, 15,78
5-(4-(3-(2-Õèíîëèíèëìåòèëîêñè)áåíçèëîêñè)ôåíèë)òåòðàçîë (ò.ïë. 233-36°Ñ)
Ðàññ÷èò.: Ñ, 69,58; Í, 4,73; N, 16,91
Íàéäåíî: Ñ, 69,59; Í, 4,89; N, 16,91
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Èñïîëüçó  êîìáèíàöèþ âûøåóïîì íóòûõ ïðèìåðîâ, ìîæíî ïîëó÷èòü ðàçëè÷íûå
ñîåäèíåíè  â ïðåäåëàõ îáúåìà äàííîãî èçîáðåòåíè .

Ïðåäëàãàåìûå ñîåäèíåíè  äåìîíñòðèðóþò çàìåòíûå ôàðìàêîëîãè÷åñêèå àêòèâíîñòè â
ñîîòâåòñòâèè ñ òåñòàìè, îïèñàííûìè â ëèòåðàòóðå, è ðåçóëüòàòû ýòèõ èñïûòàíèé, êàê
ïîëàãàþò, íàõîä òñ  â ñîîòâåòñòâèè ñ ôàðìàêîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòüþ ó ëþäåé è äðóãèõ
æèâîòíûõ. Ðåçóëüòàòû íèæåñëåäóþùèõ ôàðìàêîëîãè÷åñêèõ èñïûòàíèé ïðåäñòàâë þò ñîáîé
òèïè÷íûå õàðàêòåðèñòèêè ñîåäèíåíèé ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ.

Ñîåäèíåíè  ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ èìåþò ñèëüíóþ àêòèâíîñòü â êà÷åñòâå ëèãàíäîâ
ðåöåïòîðîâ ÏÏÀÐ è îáëàäàþò àíòèäèàáåòè÷åñêîé, àíòèëèïèäåìè÷åñêîé,
àíòèãèïåðòåíçèâíîé è àíòèàðòåðèîñêëåðîòè÷åñêîé àêòèâíîñòüþ è, êàê îæèäàåòñ ,  âë þòñ 
ýôôåêòèâíûìè äë  ëå÷åíè  äèàáåòà, îæèðåíè  è äðóãèõ ðîäñòâåííûõ çàáîëåâàíèé.

Ïðîáà íà ñâ çûâàíèå ÷ÏÏÀÐα.
Àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ êàê ìîäóë òîðîâ ÏÏÀÐα ìîæåò áûòü

èññëåäîâàíà â íåñêîëüêèõ ïîäõîä ùèõ in vitro è in vivo ïðåäêëèíè÷åñêèõ áèîëîãè÷åñêèõ
èñïûòàíè õ, íàïðèìåð ýòàëîííîå òåñòèðîâàíèå ñ èçâåñòíûì ìîäóë òîðîì ÏÏÀÐα,

íàïðèìåð, [3H]-GW2331(2-(4-[2-(3-[2,4-äèôòîðôåíèë]-1-ãåïòèë-óðåèäî)ýòèë]ôåíîêñè)-2-
ìåòèëìàñë íîé êèñëîòîé). (S.Kliewer, et al. Proc. Natl. Acad. Sci. USA 94 (1997).

Ëèãàíä-ñâ çûâàþùèé äîìåí ðåöåïòîðà, àêòèâèðîâàííîãî ïðîëèôåðàòîì ïåðîêñèñîì
÷åëîâåêà (÷ÏÏÀÐα-ËÑÄ, hPPARα-LBD):

Àíàëèç ñâ çûâàíè  äë  ÏÏÀÐα ìîæåò áûòü îñóùåñòâëåí ïî ñëåäóþùåé ìåòîäèêå: êÄÍÊ,
êîäèðóþùèå ïðåäïîëàãàåìûé ëèãàíä-ñâ çûâàþùèé äîìåí ÏÏÀÐα ÷åëîâåêà (àìèíîêèñëîòû
167-468) (Sher.T., Yi, H.-F., McBride, O.W. & Gonzalez, F.J. (1993) Biochemistry 32, 5598-
5604), àìïëèôèöèðóþò ñ ïîìîùüþ ÏÖÐ (PCR) (ïîëèìåðàçíîé öåïíîé ðåàêöèè) è
âñòðàèâàþò â ðàìêó â BamHI ñàéò pGEX-2T ïëàçìèäû (Pharmacia). Ðàñòâîðèìóþ ôðàêöèþ
ñëèòûõ áåëêîâ GST-÷ÏÏÀÐα èëè ãëóòàòèîí S-òðàíñôåðàçû (GST), îäíîé,
ñâåðõýêñïðåññèðóþò â Å. coli BL21(DE3)pLysS êëåòêàõ è î÷èùàþò îò ýêñòðàêòîâ áàêòåðèé,
êàê îïèñàíî â (S.Kliewer, et al., Proc. Natl. Acad. Sci. USA 94 (1997), 4318-4323).

Ãåëü-ôèëüòðàöèîííûå ïðîáû: 30 ìë 90 íÌ GST-hPPARα-LBD ñìåøèâàþò ñ 20 ìë 50
íÌ 3H-GW2331 ñ èëè áåç 5 ìë 10 ìÌ èñïûòûâàåìûõ ñîåäèíåíèé â ñâ çóþùåì áóôåðå,
ñîäåðæàùåì 10 ìÌ Òðèñ, 50 ìÌ KCl, 0,05% Òâèí 20 è 10 ìÌ ÄÒÒ (DTT). Ðåàêöèîííûå
ñìåñè èíêóáèðóþò â 96-ëóíî÷íûõ ïëàíøåòàõ â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.
Çàòåì 50 ìë ðåàêöèîííûõ ñìåñåé íàíîñ ò íà 96-ëóíî÷íûé ãåëü-ôèëüòðàöèîííûé áëîê
(ñëåäó  èíñòðóêöè ì ïîëó÷åíè ) (EdgeBioSystems). Áëîê, ïîìåùåííûé ïîâåðõ ÷èñòîãî 96-
ëóíî÷-íîãî ïëàíøåòà, öåíòðèôóãèðóþò ïðè 1500 îá/ìèí â òå÷åíèå 2 ìèíóò. Áëîê óäàë þò.
Â êàæäóþ ëóíêó 96-ëóíî÷íîãî ïëàíøåòà äîáàâë þò 100 ìë ñöèíòèëë öèîííîé æèäêîñòè.
Ïîñëå óðàâíîâåøèâàíè  íà ïðîò æåíèè íî÷è ïëàíøåò ñ÷èòûâàþò ñ÷åò÷èêîì ìèêðîáåòà
÷àñòèö (Wallac.).

Àíàëèç íà ñðîäñòâî ê ñâ çûâàíèþ â ãîìîãåííîé ñöèíòèëë öèîííîé ñðåäå. Äë  Scarchard
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àíàëèçà, SPA ãðàíóëû, íàãðóæåííûå ãëóòàòèîíîì, (1,5 ìã/ìë) (Amersham) ñìåøèâàþò ñ
GST-hPPARα-LBD (10 ìã/ìë) â ñâ çûâàþùåì áóôåðå. Ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ èíêóáèðóþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå ïðè ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå 15 ìèíóò. Çàòåì 20 ìë
ñóñïåíçèè äîáàâë þò â 30 ìë ñâ çóþùåãî áóôåðà, ñîäåðæàùåãî ðàçëè÷íîå êîëè÷åñòâî 3H-
GW2331 (10-500 íÌ). Íåñïåöèôè÷åñêîå ñâ çûâàíèå îïðåäåë þò â ïðèñóòñòâèè 100 ìÌ
GW2331. Äë  àíàëèçà êîíêóðåíòíîãî ñâ çûâàíè , 20 ìë ñóñïåíçèè çàòåì äîáàâë þò â 30
ìë ñâ çóþùåãî áóôåðà, ñîäåðæàùåãî 75 íÌ 3H-GW2331 è 0,03-20 ìÌ èñïûòûâàåìûõ
ñîåäèíåíèé. Äë  êîíòðîëüíûõ îïûòîâ, íàãðóæåííûå ãëóòàòèîíîì SPA ãðàíóëû (1,5 ìã/ìë)
ïîêðûâàþò GST áåëêàìè (10 ìã/ìë). 20 ìë ñóñïåíçèè ñìåøèâàþò ñ 30 ìë 75 íÌ 3H-GW2331
ñ èëè áåç 10 ìÌ GW2331. Âûøåóïîì íóòûå ýêñïåðèìåíòû, âñå, âûïîëí þò â 96-ëóíî÷íûõ
ïëàíøåòàõ. Çàãåðìåòèçèðîâàííûì ïëàíøåòàì ñ ðåàêöèîííûìè ñìåñ ìè äàþò âîçìîæíîñòü
óðàâíîâåñèòüñ  â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, è ñ÷èòûâàþò ñ÷åò÷èêîì ìèêðîáåòà ÷àñòèö (Wallac.).

Àíàëèç íà ñâ çûâàíèå ÷ÏÏÀÐγ
Àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ êàê ìîäóë òîðîâ ÏÏÀÐγ ìîæåò áûòü

èññëåäîâàíà â íåñêîëüêèõ ïîäõîä ùèõ in vitro è in vivo ïðåäêëèíè÷åñêèõ áèîëîãè÷åñêèõ
èñïûòàíè õ, íàïðèìåð ýòàëîííîå òåñòèðîâàíèå ñ èçâåñòíûì ìîäóë òîðîì ÏÏÀÐγ,
íàïðèìåð, [3H]-BRL 49853 (Lehman L.J. et al, J. Biol. Chem. 270, 12953-12956; Lehman
L.J. et al, J. Biol. Chem. 272, 3406-3410 (1997), and Nichols, J. S.; et al
Analytical Biochemistry 257, 112-119 (1998)).

Ëèãàíä-ñâ çûâàþùèé äîìåí ðåöåïòîðà, àêòèâèðîâàííîãî ïðîëèôåðàòîì ïåðîêñèñîì
÷åëîâåêà (÷ÏÏÀÐγ-ËÑÄ, hPPARγ-LBD)

Òåñò ñâ çûâàíè  äë  ÏÏÀÐγ ìîæåò áûòü îñóùåñòâëåí ïî ñëåäóþùåé ìåòîäèêå: êÄÍÊ,
êîäèðóþùèå ïðåäïîëàãàåìûé ëèãàíä-ñâ çûâàþùèé äîìåí ÷åëîâå÷åñêîãî ÏÏÀÐγ (PPARγ)
(àìèíîêèñëîòû 176-477) (Green, M.E. et al. Gene expression 281-299 (1995)),
àìïëèôèöèðóþò ñ ïîìîùüþ ÏÖÐ (ïîëèìåðàçíîé öåïíîé ðåàêöèè) è âñòðàèâàþò â ðàìêó â
BamHI ñàéò pGEX-2T ïëàçìèäû (Pharmacia). Ðàñòâîðèìóþ ôðàêöèþ ñëèòûõ áåëêîâ GST-
hPPARγ èëè ãëóòàòèîí S-òðàíñôåðàçû (GST), îäíîé, ñâåðõýêñïðåññèðóþò â Å. coli
BL21(DE3)pLysS êëåòêàõ è î÷èùàþò îò ýêñòðàêòîâ áàêòåðèé.

Ïðîáà íà ñâ çûâàíèå: Ñëèòûå áåëêè GST-PPARγ-LBD â ÇÔÐ (PBS) (5 ìã/100 ìë/ëóíêà)
èíêóáèðóþò â 96-ëóíî÷íûõ ïëàíøåòàõ, ïîêðûòûõ ãëóòàòèîíîì, â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Çàòåì
íåñâ çàííûå áåëêè óäàë þò è ïëàíøåòû ïðîìûâàþò äâà ðàçà áóôåðîì äë  ïðîìûâêè (10
ìÌ Òðèñ, 50 ìÌ KCl è 0,05% Òâèí-20). Çàòåì äîáàâë þò 100 ìë ðåàêöèîííûõ ñìåñåé,
ñîäåðæàùèõ 60 íÌ 3H-BRL-49853 è 10 ìÌ èñïûòûâàåìûõ ñîåäèíåíèé (10 ìë 0,1 ìÌ
ñîåäèíåíèé èç êàæäîé ëóíêè ïëàíøåòîâ) â ñâ çóþùåì áóôåðå (10 ìÌ Òðèñ, 50 ìÌ KCl è 10
ìÌ ÄÒÒ) è èíêóáèðóþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2,5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûå ñìåñè
óäàë þò è ïëàíøåòû ïðîìûâàþò äâà ðàçà áóôåðîì äë  ïðîìûâêè. Â êàæäóþ ëóíêó
äîáàâë þò 100 ìë ñöèíòèëë öèîííîé æèäêîñòè è ïëàíøåòû ñ÷èòûâàþò íà β-ñ÷åò÷èêå.

Ïðîáà íà ñâ çûâàíèå ÷ÏÏÀÐδ (hPPARδ)
Àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ êàê ìîäóë òîðîâ ÏÏÀÐδ ìîæåò áûòü

èññëåäîâàíà â íåñêîëüêèõ ïîäõîä ùèõ in vitro è in vivo ïðåäêëèíè÷åñêèõ áèîëîãè÷åñêèõ
èñïûòàíè õ (ñìîòðè ññûëêè WO 97/28149; Brown P. et al Chemistry & Biology, 4, 909-18,

(1997)), íàïðèìåð ýòàëîííîå òåñòèðîâàíèå ñ èçâåñòíûì ìîäóë òîðîì ÏÏÀÐδ,
íàïðèìåð, [3H2]GW2433 èëè [3H2] Ñîåäèíåíèå Õ
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Àíàëèç íà ñâ çûâàíèå hPPARδ âêëþ÷àåò ñòàäèè:
(a) ïîëó÷åíèå ìíîæåñòâåííûõ îáðàçöîâ äë  èñïûòàíè  ïóòåì èíêóáàöèè îòäåëüíûõ

àëèêâîò ðåöåïòîðà hPPARδ ñ èñïûòûâàåìûì ñîåäèíåíèåì â TEGM, ñîäåðæàùåì 5-10%

öèòîïëàçìàòè÷åñêèé ëèçàò COS-1 êëåòîê è 2,5 íÌ ìå÷åíîãî ([3H] Ñîåäèíåíè  X, 17
Êè/ììîëü) â òå÷åíèå ìèíèìóì 12 ÷àñîâ, è ïðåäïî÷òèòåëüíî â òå÷åíèå ïðèáëèçèòåëüíî 16
÷àñîâ, ïðè 4°Ñ, ãäå êîíöåíòðàöè  èñïûòûâàåìîãî ñîåäèíåíè  â êàæäîì îáðàçöå äë 
èñïûòàíè  ðàçëè÷íà, è ïîëó÷åíèå êîíòðîëüíîãî îáðàçöà ïóòåì èíêóáàöèè äîïîëíèòåëüíîé
îòäåëüíîé àëèêâîòû ðåöåïòîðà hPPARδ â òåõ æå ñàìûõ óñëîâè õ, íî áåç èñïûòûâàåìîãî
ñîåäèíåíè ; çàòåì

(b) óäàëåíèå íåñâ çàííîãî ëèãàíäà ïóòåì äîáàâëåíè  â êàæäûé îáðàçåö íàãðóæåííóþ
äåêñòðàí/æåëàòèíîì óãîëüíóþ ïûëü ïðè ïîääåðæàíèè îáðàçöîâ ïðè 4°Ñ íà ïðîò æåíèè, ïî
êðàéíåé ìåðå, 10 ìèíóò; çàòåì

(c) ñòàäè , â êîòîðîé êàæäûé èç èñïûòûâàåìûõ îáðàçöîâ è êîíòðîëüíûé îáðàçåö ñî
ñòàäèè (b) ïîäâåðãàþò öåíòðèôóãèðîâàíèþ ïðè 4°Ñ äî òåõ ïîð, ïîêà óãîëüíà  ïûëü íå
áóäåò òàáëåòèðîâàíà; çàòåì

(d) ïîäñ÷åò ÷àñòè ñóïåðíàòàíòíîé ôðàêöèè êàæäîãî èç èñïûòûâàåìûõ îáðàçöîâ è
êîíòðîëüíîãî îáðàçöà ñî ñòàäèè (ñ) æèäêîñòíûì ñöèíòèëë öèîííûì ñ÷åò÷èêîì è àíàëèç
ðåçóëüòàòîâ ñ öåëüþ îïðåäåëåíè  IC50 èñïûòûâàåìîãî ñîåäèíåíè .

Â àíàëèçå ñâ çûâàíè  hPPARδ, ÷òîáû îïðåäåëèòü IC50 äë  êàæäîãî èñïûòûâàåìîãî
ñîåäèíåíè  ïðåäïî÷òèòåëüíî ãîòîâ ò, ïî êðàéíåé ìåðå, ÷åòûðå îáðàçöà äë  èñïûòàíèé ñ
ðàçëè÷àþùèìèñ  êîíöåíòðàöè ìè.

Àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé òåñòèðîâàëè, îïðåäåë   êîíöåíòðàöèþ IC50 àãîíèñòà PPAR â
êëåòî÷íîì àíàëèçå PPAR-àëüôà

Ýôôåêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé, êîòîðûå ñâ çûâàþò ÷åëîâå÷åñêèé PPAR-àëüôà è
äåéñòâóþò êàê àãîíèñòû, àíàëèçèðóåòñ  ñ ïîìîùüþ ñòàáèëüíî òðàíñôîðìèðîâàííîé ëèíèè
êëåòîê ÍÅÊ (ÍÅÊ - ïî÷êà ÷åëîâå÷åñêîãî ýìáðèîíà), êîòîðà  â ýòîì ñëó÷àå èñïîëüçóåòñ 
êàê êëåòî÷íà  ëèíè  ïåðåíîñ÷èêà PPAR-àëüôà. Îíà ñîäåðæèò äâà ãåíåòè÷åñêèõ ýëåìåíòà:
ýëåìåíò ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû (pdeltaM-GAL4-Luc-Zeo) è ñëèòûé áåëîê PPAR-àëüôà
(GR-GAL4-÷åëîâå÷åñêèé PPAR-àëüôà-LBD), êîòîðûé îïîñðåäóåò ýêñïðåññèþ ýëåìåíòà
ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû â çàâèñèìîñòè îò ëèãàíäà PPAR-àëüôà. Ñòàáèëüíûé è
ñóùåñòâåííî ýêñïðåññèðîâàííûé ñëèòûé áåëîê (GR-GÀL4-÷åëîâå÷åñêèé PPAR-àëüôà-LBD)
ñâ çûâàåò â  äðàõ êëåòîê êëåòî÷íóþ ëèíèþ ïåðåíîñ÷èêà PPAR-àëüôà ÷åðåç ÷àñòü áåëêà
GAL-4 ñ GAL-4 ÄÍÊ-ñâ çûâàþùèìè ìîòèâàìè, ðàñïîëîæåííûìè ïîñëå 5' - ïîëîæåíè 
ýëåìåíòà ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû, êîòîðûé èíòåãðèðóåòñ  â ãåíîì êëåòî÷íîé ëèíèè.
Èìååòñ  òîëüêî íåçíà÷èòåëüíà  ýêñïðåññè  ãåíà ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû áåç äîáàâëåíè 
ëèãàíäà PPAR-àëüôà, åñëè â àíàëèçå èñïîëüçóåòñ  ñûâîðîòêà îáåäíåííîãî æèðíûìè
êèñëîòàìè ïëîäà òåëåíêà (cs-FCS). Ëèãàíäû PPAR-àëüôà ñâ çûâàþò è àêòèâèðóþò ñëèòûé
áåëîê PPAR-àëüôà è ïîýòîìó âûçûâàþò ýêñïðåññèþ ãåíà ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû.
Ëþöèôåðàçà, êîòîðà  îáðàçóåòñ , ìîæåò áûòü îïðåäåëåíà ïóòåì õèìè÷åñêîé
ëþìèíåñöåíöèè ÷åðåç ïîäõîä ùèé ñóáñòðàò.

Êëåòî÷íà  ëèíè  ïåðåíîñ÷èêà PPAR-àëüôà áûëà ïðèãîòîâëåíà â äâå ñòàäèè. Âíà÷àëå
ýëåìåíò ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû áûë ñêîíñòðóèðîâàí è ñòàáèëüíî ïåðåíåñåí â ÍÅÊ-
êëåòêè. Äë  ýòîé öåëè 5 ñâ çûâàþùèõ ñàéòîâ ôàêòîðà GAL-4 òðàíñêðèïöèè äðîææåé
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(êàæäûé ï òûé CGGAGTACTGTCCTCCGAG-3') áûë êëîíèðîâàí ïîñëå 5'-ïîëîæåíè  MMTV-
ïðîìîòîðà 68 bp-ìèíèìàëüíîé äëèíîé (Genbank Accession # V01175). ×àñòü ìèíèìàëüíîãî
MMTV-ïðîìîòîðà ñîäåðæèò áëîê ÑÑÀÀÒ è ÒÀÒÀ-ýëåìåíò äë  îáåñïå÷åíè  ýôôåêòèâíîé
òðàíñêðèïöèþ ïîñðåäñòâîì ÐÍÊ ïîëèìåðàçû II. Êëîíèðîâàíèå è ñåêâåíèðîâàíèå
êîíñòðóêöèè êîìáèíàöèè GAL-4-MMTV àíàëîãè÷íî îïèñàíèþ Sambrook J è äð., Molecular
cloning, Cold Spring Harbor laboratory Press, 1989). Äàëåå ïîëíûé ãåí Photinus
pyralis (Genbank Accession # M15077) áûë êëîíèðîâàí ïîñëå 3' ïîëîæåíè  ýëåìåíòà GAL-4-
MMTV. Ïîñëå ñåêâåíèðîâàíè  ýëåìåíò ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû, ñîñòî ùèé èç 5 ñàéòîâ,
ñâ çûâàþùèõ GAL-4, MMTV-ïðîìîòîðà è ãåíà ëþöèôåðàçû, áûë ïîâòîðíî êëîíèðîâàí â
ïëàçìèäó, êîòîðà  ïðèäàåò ðåçèñòåíòíîñòü â îòíîøåíèè çåîöèíà äë  ïîëó÷åíè  ïëàçìèäû
pdeltaM-GAL4-Luc-Zeo. Ýòîò âåêòîð áûë òðàíñôîðìèðîâàí â ÍÅÊ-êëåòêè â ñîîòâåòñòâèè ñ
èíôîðìàöèåé, ïðèâåäåííîé â Ausubel F.M. (Current protocols in molecular biology, ò.1-
3, John Wiley&Sons, Inc.1995). Çàòåì çåîöèíñîäåðæàùà  ñðåäà (0,5 ìã/ìë) áûëà
èñïîëüçîâàíà äë  âûáîðà ñòàáèëüíîãî êëîíà êëåòêè, êîòîðûé äåìîíñòðèðîâàë î÷åíü
íèçêóþ áàçàëüíóþ ýêñïðåññèþ ãåíà ëþöèôåðàçû.

Íà âòîðîé ñòàäèè ñëèòûé áåëîê PPAR-àëüôà (GR-GAL4-÷åëîâå÷åñêèé PPAR-àëüôà-LBD)
áûë ââåäåí â îïèñàííûé ñòàáèëüíûé êëîí êëåòêè. Äë  ýòîé öåëè â íà÷àëüíîé ñòàäèè êÄÍÊ,
êîäèðóþùà  76 N-êîíöåâûõ àìèíîêèñëîò ãëèêîêîðòèêîèäíîãî ðåöåïòîðà (Genbank
Accession # P04150), áûëà ñâ çàíà ñ ó÷àñòêîì ê-ÄÍÊ, êîäèðóþùèì àìèíîêèñëîòû 1-147
ôàêòîðà GAL-4 òðàíñêðèïöèè äðîææåé (Genbank Accession # Ð04386). ê-ÄÍÊ ëèãàíä-
ñâ çûâàþùåãî äîìåíà ðåöåïòîðà ÷åëîâå÷åñêîãî PPAR-àëüôà (àìèíîêèñëîòû S167-Y468,
Genbank Accession # S74349) áûë êëîíèðîâàí â 3'-êîíöåâóþ ÷àñòü ýòîé êîíñòðóêöèè GR-
GAL4. Ñëèòà  êîíñòðóêöè  ïîëó÷åííà  ýòèì ñïîñîáîì (GR-GÀL4-÷åëîâå÷åñêèé PPAR-
àëüôà-LBD) áûëà ïîâòîðíî êëîíèðîâàíà â ïëàçìèäíóþ ïê-ÄÍÊ3 (èç èíâèòðîãåíà) äë  òîãî,
÷òîáû àêòèâèðîâàòü ñóùåñòâåííóþ ýêñïðåññèè ñ ïîìîùüþ öèòîìåãàëîâèðóñíîãî
ïðîìîòîðà. Ýòà ïëàçìèäà áûëà ëèíåàëèçîâàíà ñ ïîìîùüþ ðåñòðèêöèè ýíäîíóêëåàçû è
ñòàáèëüíî òðàíñôîðìèðîâàíà â ðàíåå îïèñàííûé êëåòî÷íûé êëîí, ñîäåðæàùèé ýëåìåíò
ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû. Ýòà ïîëó÷åííà  ëèíè  êëåòîê ïåðåíîñ÷èêà PPAR-àëüôà,
ñîäåðæàùà  ýëåìåíò ïåðåíîñ÷èêà ëþöèôåðàçû è â çíà÷èòåëüíîé ñòåïåíè
ýêñïðåññèðóþùà  ñëèòûé áåëîê PPAR-àëüôà (GR-GAL4-÷åëîâå÷åñêèé PPAR-àëüôà-LBD)
áûëà âûäåëåíà ïóòåì ñåëåêöèè ñ ïîìîùüþ çåîöèíà (0,5 ìã/ìë) è G418 (0,5 ìã/ìë).

Ïðîâåäåíèå àíàëèçà
Àêòèâíîñòü àãîíèñòîâ PPAR-àëüôà îïðåäåë ëè â òå÷åíèå òðåõ äíåé ñëåäóþùèì

îáðàçîì.
Äåíü 1 Ëèíè  êëåòîê ïåðåíîñ÷èêà PPAR-àëüôà
êóëüòèâèðîâàëè äî äîñòèæåíè  80%-íîãî ñëè íè  â DMEM (# 41965-0,39, èíâèòðîãåí),

êîòîðûé ñìåøèâàåòñ  ñî ñëåäóþùèìè äîáàâêàìè: 10% cs-FCS (ôåòàëüíà  ñûâîðîòêà
òåëåíêà, # SH-30068.03, õèêëîí), 0,5 ìã/ìë çåîöèíà (# R250-01, èíâèòðîãåí), 0,5 ìã/ìë
G418 (# 10131-027,èíâèòðîãåí), 1%-íûé ðàñòâîð ïåíèöèëëèíà-ñòðåïòîìèöèíà (#15140-122,
èíâèòðîãåí) è 2 ìÌ L-ãëóòàìèíà (# 25030-024, èíâèòðîãåí).

Êóëüòèâèðîâàíèå ïðîâîäèëè â åìêîñò õ ñî ñòàíäàðòíîé êëåòî÷íîé êóëüòóðîé (# 353112,
Becton Dickinson) â èíêóáàòîðå äë  êëåòî÷íûõ êóëüòóð ïðè 37°Ñ â ïðèñóòñòâèè 5% ÑÎ2.
Ñëèòûå äî 80% êëåòêè ïðîìûâàëè îäèí ðàç 15 ìë PBS ((# 14190-094, èíâèòðîãåí),
îáðàáàòûâàëè 3 ìë ðàñòâîðà òðèïñèíà (#2 5300-054, èíâèòðîãåí) ïðè 37°Ñ â òå÷åíèå 2
ìèíóò, îòáèðàëè 5 ìë îïèñàííîãî DMEM è îïðåäåë ëè êîëè÷åñòâî â ñ÷åò÷èêå êëåòîê. Ïîñëå
ðàçáàâëåíè  äî 500.000 êëåòîê/ìë, 35.000 êëåòîê ïîñå ëè â êàæäóþ ëóíêó 96-ëóíî÷íîãî
ìèêðîòèòðàöèîííîãî ïëàíøåòà (# 3610, Corning Costar). Ïëàíøåòû èíêóáèðîâàëè â
èíêóáàòîðå äë  êëåòî÷íûõ êóëüòóð ïðè 37°Ñ â ïðèñóòñòâèè 5% CO2 â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ.

Äåíü 2 Àãîíèñòû PPAR-àëüôà äë  òåñòèðîâàíè  ðàñòâîð ëè â ÄÌÔÀ â êîíöåíòðàöèè 10
ìÌ. Ýòîò áàçîâûé ðàñòâîð ðàçáàâë ëè â DMEM (# 41965-039, èíâèòðîãåí), êîòîðûé
ñìåøèâàëñ  ñ 5% cs-FCS (# SH-30068.03, õèêëîí), 2 ìÌ L-ãëóòàìèíà (# 25030-024,
èíâèòðîãåí) è ðàíåå îïèñàííûõ àíòèáèîòèêîâ (çåîöèí, G418, ïåíèöèëëèí è ñòðåïòîìèöèí).
Òåñòèðóåìûå ñóáñòàíöèè èññëåäîâàëèñü â 11 ðàçëè÷íûõ êîíöåíòðàöè õ â äèàïàçîíå îò 10
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ìêÌ äî 100 ïêÌ. Íàèáîëåå àêòèâíûå ñîåäèíåíè  òåñòèðîâàëèñü â äèàïàçîíå êîíöåíòðàöèé
îò 1 ìêÌ äî 10 ïêì èëè îò 100 íÌ äî 1 ïêÌ.

Ñðåäó êëåòî÷íîé êóëüòóðû ïåðåíîñ÷èêà PPAR-àëüôà, ïîñåâ êîòîðîé îñóùåñòâë ëè â
äåíü 1, ïîëíîñòüþ óäàë ëè ïóòåì îòñàñûâàíè , èññëåäóåìûå ñóáñòàíöèè, ðàçáàâëåííûå
ñðåäîé, ñðàçó äîáàâë ëè ê êëåòêàì. Ðàçáàâëåíèå è äîáàâëåíèè ñóáñòàíöèè
îñóùåñòâë ëîñü ðîáîòîì (Beckman FX). Êîíå÷íûé îáúåì òåñòèðóåìûõ ñóáñòàíöèé,
ðàçáàâëåííûõ ñðåäîé, ñîñòàâë åò 100 ìêë íà ëóíêó 96-ëóíî÷íîãî ìèêðîòèòðàöèîííîãî
ïëàíøåòà. Êîíöåíòðàöè  ÄÌÔÀ ñîñòàâë ëà ìåíåå 0,1% îá./îá. äë  èñêëþ÷åíè 
öèòîòîêñè÷íîãî äåéñòâè  ðàñòâîðèòåë . Êàæäûé ïëàíøåò íàãðóæàëè ñòàíäàðòíûì
àãîíèñòîì PPAR-àëüôà, êîòîðûé áûë ðàçáàâëåí ïîäîáíûì îáðàçîì â 11 ðàçëè÷íûõ
êîíöåíòðàöè õ äë  äåìîíñòðàöèè ðåçóëüòàòîâ àíàëèçà â êàæäîì îòäåëüíîì ïëàíøåòå.
Èññëåäóåìûå ïëàíøåòû èíêóáèðîâàëèñü â èíêóáàòîðå ïðè 37°Ñ è 5% CO2 â òå÷åíèå 24
÷àñîâ.

Äåíü 3 Êëåòêè ïåðåíîñ÷èêà PPAR-àëüôà, îáðàáîòàííûå òåñòèðóåìûìè ñóáñòàíöè ìè,
èçâëåêàëè èç èíêóáàòîðà, ñðåäó îòñàñûâàëè. Êëåòêè ëèçèðîâàëè ïóòåì ïèïåòèðîâàíè  50
ìêë ðåàãåíòà Bright Glo (îò ôèðìû Promega) â êàæäóþ ëóíêó 96-ëóíî÷íîãî
ìèêðîòèòðàöèîííîãî ïëàíøåòà. Ïîñëå èíêóáèðîâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òåìíîòå â òå÷åíèå 10 ìèíóò ìèêðîòèòðàöèîííûé ïëàíøåò èññëåäîâàëè â ëþìèíîìåòðå
(Trilux îò ôèðìû Wallac). Âðåì  èññëåäîâàíè  êàæäîé ëóíêè ìèêðîòèòðàöèîííîãî ïëàíøåòà
ñîñòàâë ëî 1 ñåê.

Äàííûå, ïîëó÷åííûå â ëþìèíîìåòðå, ïåðåíîñèëè â ôàéë Microsoft Excel. Äèàãðàììû
âëè íè  äîç è çíà÷åíèé êîíöåíòðàöèè IC50 àãîíèñòîâ PPAR-àëüôà îïðåäåë ëè, èñïîëüçó 
ïðîãðàììó XL.Fit â ñîîòâåòñòâèè ñ îïèñàíèå ïðîèçâîäèòåë  (IDBS).

Ðåçóëüòàòû àêòèâíîñòè íåêîòîðûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû 1 ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ
ïðåäñòàâëåíû â íèæåñëåäóþùåé òàáëèöå:

Òàáëèöà 1

Ïðèìåð ¹ IC50 PPAR-àëüôà [ìêÌ]

7å 0,06

7ab 0,01

7z 0,03

7y 0,09

Ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå ïî äàííîìó èçîáðåòåíèþ, ìîæíî ââîäèòü ïàöèåíòó â âèäå
ðàçëè÷íûõ ëåêàðñòâåííûõ ôîðì, àäàïòèðîâàííûõ ê âûáðàííîìó ïóòè ââåäåíè , ò.å.,
ïåðîðàëüíî èëè ïàðåíòåðàëüíî. Ïàðåíòåðàëüíîå ââåäåíèå â ýòîì îòíîøåíèè âêëþ÷àåò
ââåäåíèå ñëåäóþùèìè ïóò ìè: âíóòðèâåííûé, âíóòðèìûøå÷íûé, ïîäêîæíûé,
âíóòðèãëàçíîé, âíóòðèñóñòàâíîé, òðàíñýïèòåëèàëüíî (transepthelially), âêëþ÷à  òðàíñ-
äåðìàëüíûé, opthalmic, ïîäú çû÷íûé è ùå÷íûé; ìåñòíî, âêëþ÷à  opthalmic, äåðìàëüíûé,
ãëàçíîé, ðåêòàëüíóþ è íàçàëüíóþ èíãàë öèþ ïîñðåäñòâîì èíñóôôë öèè è àýðîçîëüíîãî è
ðåêòàëüíîãî ñèñòåìíîãî ïîäõîäà.

Àêòèâíîå ñîåäèíåíèå ìîæíî ââîäèòü ïåðîðàëüíî, íàïðèìåð, ñ èíåðòíûì ðàçáàâèòåëåì
èëè ñ óñâàèâàåìûì ñúåäîáíûì íîñèòåëåì, èëè åãî ìîæíî çàêëþ÷èòü â êàïñóëû ñ òâåðäîé
èëè ì ãêîé æåëàòèíîâîé îáîëî÷êîé, èëè îíî ìîæåò áûòü çàïðåññîâàíî â òàáëåòêè, èëè îíî
ìîæåò áûòü ñìåøàíî ñ ïèùåâûì ïðîäóêòîì íåïîñðåäñòâåííî ïðè ïðèåìå ïèùè. Äë 
ïåðîðàëüíîãî òåðàïåâòè÷åñêîãî ïðèìåíåíè , àêòèâíîå ñîåäèíåíèå ìîæíî ñìåøàòü ñ
íàïîëíèòåëåì è èñïîëüçîâàòü â ôîðìå ãëîòàåìûõ (ïðèíèìàåìûõ âíóòðü) òàáëåòîê,
òàáëåòîê äë  ìåäëåííîãî ðàñòâîðåíè  â ùå÷íîì êàðìàíå, ïàñòèëîê, êàïñóë, ýëèêñèðîâ,
ñóñïåíçèé, ñèðîïîâ, îáëàòîê è ò.ï. Òàêèå ñîñòàâû è ïðåïàðàòû äîëæíû ñîäåðæàòü, ïî
êðàéíåé ìåðå, 0,1% àêòèâíîãî ñîåäèíåíè . Ïðîöåíòíîå ñîäåðæàíèå ñîñòàâîâ è ïðåïàðàòîâ
ìîæåò, êîíå÷íî, âàðüèðîâàòüñ  è óäîáíî, êîãäà ñîñòàâë åò îò 2% äî îêîëî 6% ìàññû
åäèíèöû (äîçèðîâàííîé ëåêàðñòâåííîé ôîðìû). Êîëè÷åñòâî àêòèâíîãî ñîåäèíåíè  â òàêèõ
òåðàïåâòè÷åñêè èñïîëüçóåìûõ ñîñòàâàõ äîëæíî áûòü òàêèì, ÷òîáû ìîæíî áûëî ïîëó÷èòü
ïîäõîä ùóþ äîçó. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîñòàâû èëè ïðåïàðàòû ïî èçîáðåòåíèþ ïîëó÷àþò
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òàê, ÷òî ïåðîðàëüíà  äîçèðîâàííà  ëåêàðñòâåííà  ôîðìà ñîäåðæèò îò îêîëî 50 äî 300 ìã
àêòèâíîãî ñîåäèíåíè .

Òàáëåòêè, ïàñòèëêè, ïèëþëè, êàïñóëû è ò.ï. ìîãóò äîïîëíèòåëüíî ñîäåðæàòü ñëåäóþùèå
âñïîìîãàòåëüíûå äîáàâêè: ñâ çóþùåå, òàêîå êàê òðàãàêàíòîâà  êàìåäü, àðàâèéñêà 
êàìåäü, êóêóðóçíûé êðàõìàë èëè æåëàòèí; íàïîëíèòåëè, òàêèå êàê äèêàëüöèéôîñôàò;
äåçèíòåãðàòîð, òàêîé êàê êóêóðóçíûé êðàõìàë, êàðòîôåëüíûé êðàõìàë, àëüãèíîâà  êèñëîòà
è ò.ï.; ñìàçêó, òàêóþ êàê ñòåàðàò ìàãíè ; è ìîãóò áûòü äîáàâëåíû ïîäñëàùèâàþùåå
âåùåñòâî, òàêîå êàê ñàõàðîçà, ëàêòîçà èëè ñàõàðèí, èëè àðîìàòèçàòîð, òàêîé êàê
ïåðå÷íà  ì òà, ìàñëî ãðóøàíêè, èëè îòäóøêà âèøíè. Â òîì ñëó÷àå êîãäà äîçèðîâàííîé
ëåêàðñòâåííîé ôîðìîé  âë åòñ  êàïñóëà, îíà ìîæåò ñîäåðæàòü, ïîìèìî óïîì íóòûõ âûøå
âåùåñòâ, æèäêèé íîñèòåëü. Ðàçëè÷íûå äðóãèå âåùåñòâà ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü â âèäå
ïîêðûòèé èëè äë  òîãî, ÷òîáû èíûì ñïîñîáîì ìîäèôèöèðîâàòü ôèçè÷åñêóþ ôîðìó
äîçèðîâàííîé ëåêàðñòâåííîé ôîðìû. Íàïðèìåð, òàáëåòêè, ïèëþëè èëè êàïñóëû ìîæíî
ïîêðûòü øåëëàêîì, ñàõàðîì èëè è òåì è äðóãèì. Ñèðîï èëè ýëèêñèð ìîãóò ñîäåðæàòü
àêòèâíîå ñîåäèíåíèå, ñàõàðîçó â êà÷åñòâå ïîäñëàùèâàþùåãî âåùåñòâà, ìåòèë- è
ïðîïèëïàðàáåíû â êà÷åñòâå êîíñåðâàíòà è êðàñèòåëü è àðîìàòèçàòîð, òàêèå êàê îòäóøêà
âèøíè èëè àïåëüñèíà. Êîíå÷íî, ëþáîå âåùåñòâî, èñïîëüçóåìîå äë  ïîëó÷åíè  ëþáîé
äîçèðîâàííîé ëåêàðñòâåííîé ôîðìû, â èñïîëüçóåìûõ êîëè÷åñòâàõ äîëæíî áûòü
ôàðìàöåâòè÷åñêè ÷èñòûì è, â îñíîâíîì, íåòîêñè÷íûì. Êðîìå òîãî, àêòèâíîå ñîåäèíåíèå
ìîæåò áûòü âêëþ÷åíî â ñîñòàâû è ïðåïàðàòû ñ ïðîëîíãèðîâàííûì äåéñòâèåì.

Êðîìå òîãî, àêòèâíîå ñîåäèíåíèå ìîæíî ââîäèòü ïàðåíòåðàëüíî èëè
èíòðàïåðèòîíåàëüíî. Ðàñòâîðû àêòèâíîãî ñîåäèíåíè  â âèäå îñíîâàíè  èëè
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè ìîæíî ïîëó÷èòü â âîäå, ïîäõîä ùèì îáðàçîì
ñìåøàííîé ñ ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûì âåùåñòâîì, òàêèì êàê ãèäðîêñèïðîïèëöåëëþëîçà.
Êðîìå òîãî, ìîæíî ïîëó÷èòü äèñïåðñèþ â ãëèöåðèíå, æèäêèõ ïîëèýòèëåíãëèêîë õ è èõ
ñìåñ õ èëè â ìàñëàõ. Â îáû÷íûõ óñëîâè õ õðàíåíè  è èñïîëüçîâàíè  ýòè ïðåïàðàòû
ñîäåðæàò êîíñåðâàíò äë  òîãî, ÷òîáû ïðåäîòâðàòèòü ðîñò ìèêðîîðãàíèçìîâ.

Ôàðìàöåâòè÷åñêèå ôîðìû, ïîäõîä ùèå äë  èñïîëüçîâàíè  ïðè èíúåêöè õ, âêëþ÷àþò
ñòåðèëüíûå âîäíûå ðàñòâîðû èëè äèñïåðñèè è ñòåðèëüíûå ïîðîøêè äë  íåìåäëåííîãî
ïðèãîòîâëåíè  ñòåðèëüíûõ èíúåöèðóåìûõ ðàñòâîðîâ èëè äèñïåðñèé. Âî âñåõ ñëó÷à õ,
ôîðìà äîëæíà áûòü ñòåðèëüíîé è äîëæíà áûòü æèäêîé â òîì ñìûñëå, ÷òîáû áûòü
ñïîñîáíîé ëåãêî ââîäèòüñ  ñ ïîìîùüþ øïðèöà. Îíà äîëæíà áûòü ñòàáèëüíîé â óñëîâè õ
ïîëó÷åíè  è õðàíåíè  è äîëæíà áûòü çàùèùåíà îò çàãð çí þùåãî äåéñòâè 
ìèêðîîðãàíèçìîâ (áàêòåðèàëüíîå îáñåìåíåíèå), òàêèõ êàê áàêòåðèè è ãðèáû. Íîñèòåëåì
ìîæåò áûòü ðàñòâîðèòåëü èëè äèñïåðñèîííà  ñðåäà, ñîäåðæàùà , íàïðèìåð, âîäó, ýòàíîë,
ïîëèîë (íàïðèìåð, ãëèöåðèí, ïðîïèëåíãëèêîëü è æèäêèé ïîëèýòèëåíãëèêîëü è ò.ï.),
ïîäõîä ùèå ñìåñè èõ è ðàñòèòåëüíûå ìàñëà. Íàäëåæàùóþ òåêó÷åñòü ìîæíî ïîääåðæèâàòü,
íàïðèìåð, ïóòåì èñïîëüçîâàíè  ïîêðûòè , òàêîãî êàê ëåöèòèíîâîå, ïîääåðæèâàíèåì
òðåáóåìîãî ðàçìåðà ÷àñòèö â ñëó÷àå äèñïåðñèè è ïóòåì èñïîëüçîâàíè  ïîâåðõíîñòíî-
àêòèâíûõ âåùåñòâ. Ïðåäîòâðàòèòü äåéñòâèå ìèêðîîðãàíèçìîâ ìîæíî ñ ïîìîùüþ ââåäåíè 
â ñîñòàâ ïðîòèâîáàêòåðèàëüíûõ è ïðîòèâîãðèáêîâûõ ñðåäñòâ, íàïðèìåð, ïàðàáåíîâ,
õëîðáóòàíîëà, ôåíîëà, ñîðáèíîâîé êèñëîòû, òèìåðîçàëà è ò.ï. Âî ìíîãèõ ñëó÷à õ,
æåëàòåëüíî ââåñòè â ñîñòàâ èçîòîíè÷åñêèå ñðåäñòâà, íàïðèìåð, ñàõàðà èëè õëîðèä
íàòðè . Ïðîëîíãèðîâàííà  àáñîðáöè  èíúåöèðóåìûõ ñîñòàâîâ äîñòèãàåòñ  ââåäåíèåì
ñðåäñòâ, çàìåäë þùèõ àáñîðáöèþ, íàïðèìåð, ìîíîñòåàðàòà àëþìèíè  è æåëàòèíà.

Ñòåðèëüíûå èíúåöèðóåìûå ðàñòâîðû ïîëó÷àþò âêëþ÷åíèåì àêòèâíîãî ñîåäèíåíè  â
òðåáóåìîì êîëè÷åñòâå â ñîîòâåòñòâóþùèé ðàñòâîðèòåëü ñ ðàçëè÷íûìè äðóãèìè
èíãðåäèåíòàìè, ïåðå÷èñëåííûìè âûøå, åñëè òðåáóåòñ , ñ ïîñëåäóþùåé ôèëüòðàöèîííîé
ñòåðèëèçàöèåé. Îáû÷íî, äèñïåðñèè ïîëó÷àþò âêëþ÷åíèåì ðàçëè÷íûõ ñòåðèëèçîâàííûõ
àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ â ñòåðèëüíûé íàïîëíèòåëü, êîòîðûé ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñíîâíóþ
äèñïåðñèîííóþ ñðåäó è ñîäåðæèò òðåáóåìûå äðóãèå èíãðåäèåíòû èç òåõ, êîòîðûå
ïåðå÷èñëåíû âûøå. Â ñëó÷àå ñòåðèëüíûõ ïîðîøêîâ äë  ïîëó÷åíè  ñòåðèëüíûõ
èíúåöèðóåìûõ ðàñòâîðîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñïîñîáàìè ïîëó÷åíè   âë þòñ  ñóøêà â
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âàêóóìå è ñóøêà âûìîðàæèâàíèåì (ëèîôèëüíà  ñóøêà), êîòîðûå îáåñïå÷èâàþò ïîðîøîê
àêòèâíîãî êîìïîíåíòà ïëþñ ëþáîé äîïîëíèòåëüíûé æåëàåìûé êîìïîíåíò èç
ïðåäâàðèòåëüíî ñòåðèëüíî ôèëüòðîâàííîãî ðàñòâîðà, âêëþ÷àþùåãî óêàçàííûå
êîìïîíåíòû.

Òåðàïåâòè÷åñêèå ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå â ñîîòâåòñòâèè ñ äàííûì èçîáðåòåíèåì,
ìîæíî ââîäèòü ïàöèåíòó, êàê òàêîâûå, èëè â êîìáèíàöèè ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûìè
íîñèòåë ìè, óêàçàííûìè âûøå, ñîñòàâ êîòîðîé îïðåäåë åòñ  ðàñòâîðèìîñòüþ è
õèìè÷åñêîé ïðèðîäîé ñîåäèíåíè , âûáðàííûì ïóòåì ââåäåíè  è ñòàíäàðòíîé
ôàðìàöåâòè÷åñêîé ïðàêòèêîé.

Âðà÷ îïðåäåë åò äîçó ïðåäëàãàåìûõ òåðàïåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâ, êîòîðà  áóäåò íàèáîëåå
ïîäõîä ùåé äë  ïðîôèëàêòèêè èëè ëå÷åíè  è îíà îáû÷íî âàðüèðóåòñ  â çàâèñèìîñòè îò
ôîðìû ââåäåíè  è êîíêðåòíîãî âûáðàííîãî ñîåäèíåíè , è, êðîìå òîãî, îíà áóäåò ìåí òüñ 
â îòíîøåíèè êîíêðåòíîãî ïàöèåíòà, ïîäëåæàùåãî ëå÷åíèþ. Âðà÷ îáû÷íî ïðåäïî÷èòàåò
íà÷èíàòü ëå÷åíèå íåáîëüøèìè äîçàìè, ïóòåì íåáîëüøèõ óâåëè÷åíèé èõ, äî òåõ ïîð, ïîêà
ïðè äàííûõ îáñòî òåëüñòâàõ íå áóäåò äîñòèãíóòî îïòèìàëüíîå äåéñòâèå. Òåðàïåâòè÷åñêà 
äîçà îáû÷íî ñîñòàâë åò îò 0,1 äî 100 ìÌ/äåíü èëè îò îêîëî 0,1 ìã äî îêîëî 50 ìã/êã
ìàññû òåëà â äåíü, èëè 10 ìã äî îêîëî 50 ìã/êã ìàññû òåëà â äåíü, èëè áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî 30 ìã äî îêîëî 50 ìã/êã ìàññû òåëà â äåíü, è âûøå, õîò  îíà ìîæåò
áûòü ââåäåíà íåñêîëüêèìè îòäåëüíûìè äîçèðîâàííûìè åäèíèöàìè. Äë  ïåðîðàëüíîãî
ïðèìåíåíè  òðåáóþòñ  áîëåå âûñîêèå äîçû.

Ñîåäèíåíè , èñïîëüçóåìûå â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì, ìîæíî ïðèíèìàòü íàñòîëüêî
÷àñòî, íàñêîëüêî ýòî íåîáõîäèìî, ÷òîáû ïîëó÷èòü òðåáóåìîå òåðàïåâòè÷åñêîå äåéñòâèå.
Íåêîòîðûå ïàöèåíòû ìîãóò îòâå÷àòü áûñòðî íà áîëåå âûñîêóþ èëè áîëåå íèçêóþ äîçó è äë 
íèõ ìîãóò áûòü àäåêâàòíûìè çíà÷èòåëüíî áîëåå ñëàáûå ïîääåðæèâàþùèå äîçû. Äë 
äðóãèõ ïàöèåíòîâ ìîæåò áûòü íåîáõîäèìî ïðîäîëæèòåëüíîå ëå÷åíèå ïðè íîðìå îò 1 äî 4
äîç â äåíü, â ñîîòâåòñòâèè ñ ôèçèîëîãè÷åñêèìè òðåáîâàíè ìè êàæäîãî êîíêðåòíîãî
ïàöèåíòà. Îáû÷íî, àêòèâíûé ïðîäóêò ìîæíî ïðèíèìàòü ïåðîðàëüíî îò 1 äî 4 ðàç â äåíü.
Ñàìî ñîáîé ðàçóìååòñ , ÷òî äë  äðóãèõ ïàöèåíòîâ áóäåò íåîáõîäèìî ïðîïèñûâàòü íå
áîëåå, ÷åì îäíó èëè äâå äîçû â äåíü.

Ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè î÷åâèäíî, ÷òî íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå õîðîøî
àäàïòèðîâàíî äë  îñóùåñòâëåíè  öåëåé èçîáðåòåíè , äîñòèæåíè  èõ è ðåàëèçàöèè
óïîì íóòûõ ïðåèìóùåñòâ, à òàêæå öåëåé è ïðåèìóùåñòâ, ñâîéñòâåííûõ åìó. Ñîåäèíåíè ,
ñîñòàâû è ñïîñîáû, îïèñàííûå çäåñü, ïðåäñòàâëåíû â âèäå ïîêàçàòåëüíûõ
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè , èëè, êàê ïîäðàçóìåâàåòñ , îíè
 âë þòñ  èëëþñòðàòèâíûìè è íå  âë þòñ  îãðàíè÷åíè ìè îáúåìà íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè .
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