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Â íàñòî ùåé çà âêå èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò â ñîîòâåòñòâèè 35 U.S.C. § 119
ïðåäâàðèòåëüíûõ çà âîê ÑØÀ ïîä íîìåðîì 60/426681, çàðåãèñòðèðîâàííîé 15 íî áð  2002
è îçàãëàâëåííîé «Compositions Useful as Inhibitors of Protein Kinase», è íîìåðîì
60/447705, çàðåãèñòðèðîâàííîé 11 ôåâðàë  2003 è îçàãëàâëåííîé «Compositions Useful as
Inhibitors of Protein Kinase», ïðè÷åì ïîëíîå ñîäåðæàíèå êàæäîé èç ýòèõ çà âîê, òàêèì
îáðàçîì, âêëþ÷åíî â êà÷åñòâå ññûëêè.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê èíãèáèòîðàì ïðîòåèíêèíàç. Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ 
òàêæå ê ôàðìàöåâòè÷åñêèì êîìïîçèöè ì, ñîäåðæàùèì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  è ñïîñîáàì
ïðèìåíåíè  êîìïîçèöèé ïðè ëå÷åíèè ðàçëè÷íûõ çàáîëåâàíèé.

Ïîèñêó íîâûõ òåðàïåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ çíà÷èòåëüíî ïîìîãëî â ïîñëåäíèå ãîäû ëó÷øåå
ïîíèìàíèå ñòðóêòóðû ôåðìåíòîâ è äðóãèõ áèîìîëåêóë, àññîöèèðîâàííûõ ñ çàáîëåâàíè ìè.
Îäíèì âàæíûì êëàññîì ôåðìåíòîâ, êîòîðûå áûëè ïðåäìåòîì ýêñòåíñèâíîãî èññëåäîâàíè ,
 âë þòñ  ïðîòåèíêèíàçû.

Ïðîòåèíêèíàçû ñîñòàâë þò áîëüøîå ñåìåéñòâî ñòðóêòóðíî áëèçêèõ ôåðìåíòîâ, êîòîðûå
 âë þòñ  îòâåòñòâåííûìè çà êîíòðîëü ðàçëè÷íûõ ïðîöåññîâ ñèãíàëüíîé òðàíñäóêöèè â
êëåòêå. (Ñì. Hardie G. and Hanks, S. The Protein Kinase Facts Book, I and II,
Academic Press, San Diego, CA: 1995). Ñ÷èòàåòñ , ÷òî ïðîòåèíêèíàçû âîçíèêëè èç
îáû÷íîãî ïðåäêîâîãî ãåíà âñëåäñòâèå êîíñåðâàöèè èõ ñòðóêòóðû è êàòàëèòè÷åñêîé
ôóíêöèè. Ïî÷òè âñå êèíàçû ñîäåðæàò ïîõîæèé êàòàëèòè÷åñêèé äîìåí èç 250-300
àìèíîêèñëîò. Êèíàçû ìîãóò áûòü ãðóïïèðîâàíû íà êëàññû ïî ñóáñòðàòàì, êîòîðûå îíè
ôîñôîðèëèðóþò (íàïðèìåð, ïðîòåèíòèðîçèí, ïðîòåèíñåðèí/òðåîíèí, ëèïèäû è òîìó
ïîäîáíîå). Èäåíòèôèöèðîâàíû ìîòèâû ïîñëåäîâàòåëüíîñòè, êîòîðûå îáû÷íî
ñîîòâåòñòâóþò êàæäîìó èç ýòèõ ñåìåéñòâ êèíàç (ñì., íàïðèìåð, Hanks, S.K. Hunter, T.,
FASEB J. 1995, 9, 576-596; Knighton et al., Science, 1991, 253, 407-414; Hiles et
al., Cell 1992, 70, 419-429, Kunz et al., Cell 1993, 73, 585-596; Carcia-Bustos et
al., EMBO J. 1994, 13, 2352-2361).

Â îáùåì, ïðîòåèíêèíàçû îïîñðåäóþò âíóòðèêëåòî÷íóþ ïåðåäà÷ó ñèãíàëà äåéñòâèåì
ïåðåíîñà ôîñôîðèëà îò íóêëåîçèäòðèôîñôàòà ê àêöåïòîðó-áåëêó, êîòîðûé ïðèíèìàåò
ó÷àñòèå â ïóòè ïåðåíîñà ñèãíàëà. Ýòè  âëåíè  ôîñôîðèëèðîâàíè  äåéñòâóþò â êà÷åñòâå
ìîëåêóë ðíûõ âêëþ÷åíèé/âûêëþ÷åíèé, êîòîðûå ìîãóò ìîäóëèðîâàòü èëè ðåãóëèðîâàòü
áèîëîãè÷åñêóþ ôóíêöèþ öåëåâîãî áåëêà. Ýòè ñîáûòè  ôîñôîðèëèðîâàíè  â êîíöå êîíöîâ
çàïóñêàþòñ  â îòâåò íà ðàçëè÷íûå âíåêëåòî÷íûå è äðóãèå ñòèìóëû. Ïðèìåðû òàêèõ
ñòèìóëîâ âêëþ÷àþò â ñåá  ñèãíàëû ñòðåññîâ îêðóæàþùåé ñðåäû è õèìè÷åñêèõ ñòðåññîâ
(íàïðèìåð, îñìîòè÷åñêîãî øîêà, òåïëîâîãî øîêà, óëüòðàôèîëåòîâîãî èçëó÷åíè ,
áàêòåðèàëüíîãî ýíäîòîêñèíà è Í2Î2), öèòîêèíîâ (íàïðèìåð, èíòåðëåéêèíà-1 (IL-1) è
ôàêòîðà α íåêðîçà îïóõîëåé (TNF-α)) è ôàêòîðîâ ðîñòà (íàïðèìåð, êîôàêòîðà
êîëîíèåîáðàçîâàíè  ãðàíóëîöèòîâ-ìàêðîôàãîâ (GM-CSF) è ôàêòîðà ðîñòà ôèáðîáëàñòîâ
(FGF)). Âíåêëåòî÷íûå ñòèìóëû ìîãóò äåéñòâîâàòü íà îäíó èëè íåñêîëüêî êëåòî÷íûõ
ðåàêöèé, îòíîñ ùèõñ  ê ðîñòó, ìèãðàöèè, äèôôåðåíöèàöèè êëåòîê, ñåêðåöèè ãîðìîíîâ,
àêòèâàöèè ôàêòîðîâ òðàíñêðèïöèè, ñîêðàùåíèþ ìûøö, ìåòàáîëèçìó ãëþêîçû, ðåãóë öèè
ñèíòåçà áåëêîâ è ðåãóë öèè êëåòî÷íîãî öèêëà.

Ìíîãèå çàáîëåâàíè  àññîöèèðóþòñ  ñ àíîìàëüíûìè êëåòî÷íûìè ðåàêöè ìè,
çàïóñêàåìûìè îïîñðåäîâàííûìè ïðîòåèíêèíàçàìè ñîáûòè ìè, êàê îïèñàíî âûøå. Ýòè
çàáîëåâàíè  âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ  ïåðå÷èñëåííûì, àóòîèììóííûå
çàáîëåâàíè , âîñïàëèòåëüíûå çàáîëåâàíè , êîñòíûå çàáîëåâàíè , ìåòàáîëè÷åñêèå
çàáîëåâàíè , íåâðîëîãè÷åñêèå è íåéðîäåãåíåðàòèâíûå çàáîëåâàíè , ðàê, ñåðäå÷íî-
ñîñóäèñòûå çàáîëåâàíè , àëëåðãèè è àñòìó, áîëåçíü Àëüöãåéìåðà è ãîðìîí-ñâ çàííûå
çàáîëåâàíè . Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì çíà÷èòåëüíûå óñèëè  â ëåêàðñòâåííîé õèìèè áûëè
íàïðàâëåíû íà íàõîæäåíèå èíãèáèòîðîâ ïðîòåèíêèíàç, êîòîðûå  âë þòñ  ýôôåêòèâíûìè â
êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ.

Ñåìåéñòâî ðåöåïòîðîâ òèïà III òèðîçèíêèíàç, âêëþ÷àþùåå â ñåá  Flt3, c-Kit, PDGF-
ðåöåïòîð è c-Fms, èãðàåò âàæíóþ ðîëü â ñîõðàíåíèè, ðîñòå è ðàçâèòèè ãåìîïîýòè÷åñêèõ è
íåãåìîïîýòè÷åñêèõ êëåòîê [Scheijen, B, Criffin JD, Oncogene, 2002, 21, 3314-3333 and
Reille, JT, British Journal of Haematology, 2002, 116, 744-757]. FLT-3 è ñ-Kit

Ñòðàíèöà: 4

DE

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 350 606 C2

ðåãóëèðóþò ñîõðàíåíèå ïóëîâ ñòâîëîâûõ êëåòîê/ðàííèõ êëåòîê-ïðåäøåñòâåííèêîâ, à òàêæå
ðàçâèòèå çðåëûõ ëèìôîèäíûõ è ìèåëîèäíûõ êëåòîê [Lyman, S. Jacobsen, S, Blood, 1998,
91, 1101-1134]. Îáà ðåöåïòîðà ñîäåðæàò ïðèñóùèé äîìåí êèíàçû, êîòîðûé àêòèâèðóåòñ 
ïðè îïîñðåäîâàííîé ëèãàíäîì äèìåðèçàöèè ðåöåïòîðîâ. Ïðè àêòèâàöèè äîìåí êèíàçû
èíäóöèðóåò àóòîôîñôîðèëèðîâàíèå ðåöåïòîðà, à òàêæå ôîñôîðèëèðîâàíèå ðàçëè÷íûõ
öèòîïëàçìè÷åñêèõ áåëêîâ, êîòîðûå ïîìîãàþò ðàñïðîñòðàí òüñ  ñèãíàëó àêòèâàöèè,
ïðèâîä ùåìó ê ðîñòó, äèôôåðåíöèàöèè è âûæèâàíèþ. Íåêîòîðûå ïåðåäàþùèå ñèãíàë
íåãàòèâíûå ðåãóë òîðû FLT-3 è ñ-Kit âêëþ÷àþò â ñåá  PLCγ, PI3-êèíàçó, Grb-2, SHIP è
ðîäñòâåííûå Sre êèíàçû [Scheijen, B. Griffin, JD, Oncogene, 2002, 21, 3314-3333].
Îáíàðóæåíî, ÷òî îáå ðåöåïòîðíûå òèðîçèíêèíàçû èãðàþò ðîëü â ðàçëè÷íûõ
ãåìîïîýòè÷åñêèõ è íåãåìîïîýòè÷åñêèõ çëîêà÷åñòâåííûõ îáðàçîâàíè õ. Ìóòàöèè, êîòîðûå
èíäóöèðóþò ëèãàíäíåçàâèñèìóþ àêòèâàöèþ FLT-3 è c-Kit, ó÷àñòâóþò â îñòðîì ìèåëîãåííîì
ëåéêîçå (AML), îñòðîì ëèìôîöèòíîì ëåéêîçå (ALL), ìàñòîöèòîçå è îïóõîëè æåëóäî÷íî-
êèøå÷íîé ñòðîìû (GIST). Ýòè ìóòàöèè âêëþ÷àþò â ñåá  îäíî àìèíîêèñëîòíîå èçìåíåíèå â
äîìåíå êèíàçû èëè âíóòðåííèå òàíäåìíûå äóïëèêàöèè, òî÷å÷íûå ìóòàöèè èëè äåëåöèè â
ðàìêå ñ÷èòûâàíè , ðàñïîëîæåííûå ð äîì ñ ðåãèîíîì ìåìáðàíû ðåöåïòîðîâ. Êðîìå
àêòèâèðóþùèõ ìóòàöèé ëèãàíäçàâèñèìà  (àóòîêðèííà  èëè ïàðàêðèííà ) ñòèìóë öè 
ñâåðõýêñïðåññèðîâàííîé FLT3 äèêîãî òèïà èëè c-Kit ìîæåò ñïîñîáñòâîâàòü
çëîêà÷åñòâåííîìó ôåíîòèïó [Scheijen, B. Griffin JD, Oncogene, 2002, 21, 3314-3333].

Ñ-fms êîäèðóåò ðåöåïòîð êîëîíèåñòèìóëèðóþùåãî ôàêòîðà ìàêðîôàãîâ (M-CSF-1R),
êîòîðûé ýêñïðåññèðóåòñ  ïðåèìóùåñòâåííî â ëèíèè äèôôåðåíöèðîâêè
ìîíîöèòîâ/ìàðîôàãîâ [Dai, XM et al., Blood, 2002, 99, 111-120]. M-CSF-1R è åãî ëèãàíä
ðåãóëèðóþò ëèíèþ ðîñòà è äèôôåðåíöèðîâêè ìàêðîôàãà. Ïîäîáíî äðóãèì ÷ëåíàì
ñåìåéñòâà M-CSF-1R ñîäåðæèò ïðèñóùèé äîìåí êèíàçû, êîòîðûé àêòèâèðóåòñ  ïðè ëèãàíä-
èíäóöèðîâàííîé äèìåðèçàöèè ðåöåïòîðà. M-CSF-1R ýêñïðåññèðóåòñ  òàêæå â
íåãåìîïîýòè÷åñêèõ êëåòêàõ, âêëþ÷àþùèõ ýïèòåëèàëüíûå êëåòêè ìîëî÷íîé æåëåçû è
íåéðîíû. Ìóòàöèè â ýòîì ðåöåïòîðå ïîòåíöèàëüíî ñâ çàíû ñ ìèåëîèäíûì ëåéêîçîì è åãî
ýêñïðåññè  êîððåëèðóåò ñ ìåòàñòàòè÷åñêîé êàðöèíîìîé ìîëî÷íîé æåëåçû,  è÷íèêîâ è
ýíäîìåòðè  [Reilly, JT, British Journal of Haematology, 2002, 116, 744-757 and
Kacinski, BM, Mol. Reprod. and Devel., 1997, 46, 71-74]. Äðóãèì âîçìîæíûì ïîêàçàíèåì
äë  àíòàãîíèñòîâ M-CSF-1R  âë åòñ  îñòåîïîðîç [Teitelbaum, S., Science 2000, 289,
1504-1508].

PDGF-ðåöåïòîð (PDGFR) èìååò äâå ñóáúåäèíèöû, PDGFR-α è PDGFR-β, êîòîðûå ìîãóò
îáðàçîâûâàòü ãîìî- èëè ãåòåðîäèìåðû ïðè ñâ çûâàíèè ëèãàíäà. Èìååòñ  íåñêîëüêî
ëèãàíäîâ PDGFR: ÀÂ, ÂÂ, ÑÑ è DD. PDGFR ýêñïðåññèðóåòñ  íà ðàííèõ ñòâîëîâûõ êëåòêàõ,
òó÷íûõ êëåòêàõ, ìèåëîèäíûõ êëåòêàõ, ìåçåíõèìàëüíûõ êëåòêàõ è êëåòêàõ ãëàäêèõ ìûøö
[Scheijen, B. Griffin, JD, Oncogene, 2002, 21, 3314-3333]. Òîëüêî PDGFR-β ó÷àñòâóåò â
ìèåëîèäíûõ ëåéêîçàõ, îáû÷íî â êà÷åñòâå ïàðòíåðà òðàíñëîêàöèè ñ Tel, áåëêîì
âçàèìîäåéñòâè  Õàíòèíãòîíà (HIP1) èëè ðàáàïòèíîì 5. Íåäàâíî áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî
àêòèâàöè  ìóòàöèè â äîìåíå êèíàçû PDGFR-α ïðîèñõîäèò â îïóõîë õ æåëóäî÷íî-êèøå÷íîé
ñòðîìû (GIST) [Heinrich, MC et al., Sciencexpress, 2003].

Öèêëèíçàâèñèìûå êèíàçû (CDKs)  âë þòñ  ñåðèí/òðåîíèíïðîòåèíêèíàçàìè, ñîñòî ùèìè
èç îáîãàùåííîé β-ñêëàäêîé àìèíîêîíöåâîé äîëåé è áîëüøîé êàðáîêñèêîíöåâîé äîëåé,
êîòîðà  â îñíîâíîì  âë åòñ  α-ñïèðàëüíîé. CDKs îáíàðóæèâàåò 11 ñóáäîìåíîâ,
ó÷àñòâóþùèõ âî âñåõ ïðîòåèíêèíàçàõ è èìåþùèõ äèàïàçîí ìîëåêóë ðíûõ ìàññ îò 33 äî 44
êÄ. Ýòî ñåìåéñòâî êèíàç, êîòîðîå âêëþ÷àåò â ñåá  CDK1, CDK2, CDK4 è CDK6, òðåáóåò
ôîñôîðèëèðîâàíè  ó îñòàòêà, ñîîòâåòñòâóþùåãî Thr 160 CDK2, ÷òîáû áûòü ïîëíîñòüþ
àêòèâíûì [Meijer, L., Drug Resistance Updates 2000, 3, 83-88].

Êàæäûé êîìïëåêñ CDK îáðàçîâàí èç ðåãóë òîðíîé ñóáúåäèíèöû öèêëèíà (íàïðèìåð,
öèêëèíà À, Â1, Â2, D1, D2, D3 è Å) è ñóáúåäèíèöû êàòàëèòè÷åñêîé êèíàçû (íàïðèìåð,
CDK1, CDK2, CDK4, CDK5 è CDK6). Êàæäà  ðàçíà  ïàðà êèíàçà/öèêëèí ôóíêöèîíèðóåò äë 
ðåãóë öèè ðàçíûõ è ñïåöèôè÷åñêèõ ôàç êëåòî÷íîãî öèêëà, èçâåñòíûõ êàê ôàçû G1, S, G2 è
Ì [Nigg, E., Nature Reviews 2001, 2, 21-32; Flatt, P., Pietenpol, J. Drug Metabolism
Reviews 2000, 32, 283-305].
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CDKs ïðèíèìàþò ó÷àñòèå â íàðóøåíè õ ïðîëèôåðàöèè êëåòîê, îñîáåííî ïðè ðàêå.
Êëåòî÷íà  ïðîëèôåðàöè   âë åòñ  ðåçóëüòàòîì ïð ìîé èëè êîñâåííîé äåðåãóë öèè öèêëà
äåëåíè  êëåòêè, è CDKs èãðàåò êðèòè÷åñêóþ ðîëü â ðåãóë öèè ðàçëè÷íûõ ôàç ýòîãî öèêëà.
Íàïðèìåð, ñâåðõýêñïðåññè  öèêëèíà D1 îáû÷íî àññîöèèðóåòñ  ñ ðàçëè÷íûìè ðàêîâûìè
çàáîëåâàíè ìè ÷åëîâåêà, âêëþ÷àþùèìè êàðöèíîìû è ãëèîìû ìîëî÷íîé æåëåçû, òîëñòîé
êèøêè è ãåïàòîêëåòî÷íûå êàðöèíîìû è ãëèîìû [Flatt, P., Pietenpol, J., Drug Metabolism
Rewiews 2000, 32, 283-305]. Êîìïëåêñ CDK2/öèêëèí Å èãðàåò êëþ÷åâóþ ðîëü â ðàçâèòèè îò
ðàííåé ôàçû G1 äî ôàçû S êëåòî÷íîãî öèêëà, è ñâåðõýêñïðåññè  öèêëèíà Å áûëà
àññîöèèðîâàíà ñ ðàçëè÷íûìè ñîëèäíûìè îïóõîë ìè. Ñëåäîâàòåëüíî, èíãèáèòîðû öèêëèíîâ
D1, E èëè àññîöèèðîâàííûõ ñ íèìè CDKs  âë þòñ  ïðèãîäíûìè öåë ìè äë  òåðàïèè ðàêà
[Kaubisch, A. Schwartz, G., The Cancer Journal 2000, 6, 192-212].

CDKs, îñîáåííî CDK2, òàêæå èãðàåò ðîëü â àïîïòîçå è ðàçâèòèè Ò-êëåòîê. CDK2 áûë
èíäåíòèôèöèðîâàí êàê êëþ÷åâîé ðåãóë òîð àïîïòîçà òèìîöèòà [Williams, O., et al.,
European Journal of Immunology 2000, 709-713]. Ñòèìóë öè  àêòèâíîñòè CDK2-êèíàçû
àññîöèèðóåòñ  ñ ðàçâèòèåì àïîïòîçà â òèìîöèòàõ â îòâåò íà ñïåöèôè÷åñêèå ñòèìóëû.
Èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè CDK2-êèíàçû áëîêèðóåò ýòîò àïîïòîç, ÷òî ïðèâîäèò ê çàùèòå
òèìîöèòîâ.

Êðîìå ðåãóë öèè êëåòî÷íîãî öèêëà è àïîïòîçà CDKs íåïîñðåäñòâåííî ïðèíèìàþò
ó÷àñòèå â ïðîöåññå òðàíñêðèïöèè. Ðàçëè÷íûå âèðóñû òðåáóþò CDKs äë  èõ ïðîöåññà
ðåïëèêàöèè. Ïðèìåðû, â êîòîðûõ èíãèáèòîðû CDK îãðàíè÷èâàþò âèðóñíóþ ðåïëèêàöèþ,
âêëþ÷àþò â ñåá  öèòîìåãàëîâèðóñû ÷åëîâåêà, âèðóñ ãåðïåñà è âèðóñ âåòð íîé îñïû
[Meijer, L., Drug Resistance Updates 2000, 3, 83-88].

Èíãèáèðîâàíèå CDK òàêæå  âë åòñ  ïðèãîäíûì äë  ëå÷åíè  íåâðîäåãåíåðàòèâíûõ
íàðóøåíèé, òàêèõ êàê áîëåçíü Àëüöãåéìåðà. Ïî âëåíèå ñïàðåííûõ ñïèðàëüíûõ íèòåé
(PHF), ñâ çàííîå ñ áîëåçíüþ Àëüöãåéìåðà, âûçûâàåòñ  ãèïåðôîñôîðèëèðîâàíèåì áåëêà
Tau CDK5/ð25 [Meijer, L., Drug Resistance Updates, 2000, 3, 83-88].

Äðóãèì îñîáåííî èíòåðåñíûì ñåìåéñòâîì êèíàç  âë åòñ  ñåìåéñòâî êèíàç Src. Ýòè
êèíàçû ïðèíèìàþò ó÷àñòèå â ðàêîâîì çàáîëåâàíèè, äèñôóíêöèè èììóííîé ñèñòåìû è
ðåìîäåëèðóþùèõ êîñòè çàáîëåâàíè õ. Äë  îáùèõ îáçîðîâ ñì. Thomas and Brugge, Annu.
Rtv. Cell Dev. Biol. 1997, 13, 513; Lawrence and Niu, Pharmacol. Ther. 1998, 77, 81;
Tatosyan and Mizenina, Biochemistry (Moscow) 2000, 65, 49; Boschelli et al., Drugs of
The Future 2000, 25(7), 717, (2000).

×ëåíû ñåìåéñòâà Src âêëþ÷àþò â ñåá  ñëåäóþùèå âîñåìü êèíàç â îðãàíèçìå
ìëåêîïèòàþùèõ: Src, Fyn, Yes, Fgr, Lyn, Hck, Lck è Blk. Ýòè íåðåöåïòîðíûå
ïðîòåèíêèíàçû èìåþò äèàïàçîí ìîëåêóë ðíîé ìàññû îò 52 äî 62 êÄ. Âñå îíè
õàðàêòåðèçóþòñ  îáùåé ñòðóêòóðíîé îðãàíèçàöèåé, êîòîðà  ñîñòîèò èç øåñòè
îïðåäåëåííûõ ôóíêöèîíàëüíûõ äîìåíîâ: äîìåí ãîìîëîãèè Src 4 (SH4), óíèêàëüíûé äîìåí,
äîìåí SH3, äîìåí SH2, êàòàëèòè÷åñêèé äîìåí (SH1) è Ñ-êîíöåâà  ðåãóë òîðíà  îáëàñòü.
Tatosyan et al. Biochemistry (Moscow) 2000, 65, 49-58.

Íà îñíîâå îïóáëèêîâàííûõ èññëåäîâàíèé êèíàçû Src ðàññìàòðèâàþò â êà÷åñòâå
ïîòåíöèàëüíûõ òåðàïåâòè÷åñêèõ ìèøåíåé äë  ðàçëè÷íûõ çàáîëåâàíèé ÷åëîâåêà. Ìûøè,
êîòîðûå èìåþò äåôèöèò â Src, õàðàêòåðèçóþòñ  ðàçâèòèåì îñòåîïîðîçà èëè ïîñòðîåíèåì
êîñòåé âñëåäñòâèå ïîíèæåííîé ðåçîðáöèè êîñòåé îñòåîêëàñòàìè. Ýòî ïîçâîë åò
ïðåäïîëîæèòü, ÷òî îñòåîïîðîç, âîçíèêàþùèé âñëåäñòâèå àíîìàëüíî âûñîêîé ðåçîðáöèè
êîñòåé, ìîæíî ëå÷èòü èíãèáèðîâàíèåì Src. Soriano et al., Cell 1992, 69, 551 and
Soriano et al., Cell 1991, 64, 693.

Ïîäàâëåíèå äåñòðóêöèè àðòðèòíûõ êîñòåé äîñòèãàëîñü ñâåðõýêñïðåññèåé CSK â
ðåâìàòîèäíûõ ñèíîâèîöèòàõ è îñòåîêëàñòàõ. Takayanagi et al., J. Clin Invest. 1999,
104, 137. CSK èëè Ñ-êîíöåâà  Src-êèíàçà ôîñôîðèëèðóåò è òåì ñàìûì èíãèáèðóåò
êàòàëèòè÷åñêóþ àêòèâíîñòü Src. Ýòî çíà÷èò, ÷òî èíãèáèðîâàíèå Src ìîæåò ïðåäîòâðàòèòü
äåñòðóêöèþ ñóñòàâà, êîòîðà   âë åòñ  õàðàêòåðèñòèêîé ó ïàöèåíòîâ, ñòðàäàþùèõ
ðåâìàòîèäíûì àðòðèòîì. Boschelli et al., Drugs of Future 2000, 25(7), 717.

Src èãðàåò òàêæå ðîëü â ðåïëèêàöèè âèðóñà ãåïàòèòà Â. Êîäèðîâàííûé âèðóñîì ôàêòîð
òðàíñêðèïöèè ÍÂõ àêòèâèðóåò Src â ñòàäèè, òðåáóåìîé äë  ðàçìíîæåíè  âèðóñà. Klein et
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al., EMBO J. 1999, 18, 5019 and Klein et al., Mol. Cell. Biol. 1997, 17, 6427.
Â ð äå èññëåäîâàíèé ñâ çûâàëè ýêñïðåññèþ Src ñ ðàêîâûìè çàáîëåâàíè ìè, òàêèìè êàê

ðàê òîëñòîé êèøêè, ìîëî÷íîé æåëåçû, ïå÷åíè è ïîäæåëóäî÷íîé æåëåçû, íåêîòîðûå Â-
êëåòî÷íûå ëåéêîçû è ëèìôîìû. Talamonti et al., J. Clin. Invest. 1993, 91, 53; Lutz et al.,
Biochem. Biophys. Res. 1998 243, 503; Rosen et al., J. Biol. Chem. 1986, 261, 13754; Bolen et
al., Proc. Natl. Acad. Sci. USA 1987, 84, 2251; Masaki et al., Hepatology 1998, 27, 1257;
Biscardi et al., Adv. Cancer Res. 1999, 76, 61; Lynch et al., Leukemia, 1993, 7, 1416. Êðîìå
òîãî, áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî àíòèñìûñëîâà  Src, ýêñïðåññèðîâàííà  â îïóõîëåâûõ êëåòêàõ
 è÷íèêîâ è ïð ìîé êèøêè, èíãèáèðóåò ðîñò îïóõîëè. Wiener et al., Clin Cancer Res.,
1999, 5, 2164; Staley et al., Cell Growth Diff., 1997, 8, 269.

Äðóãèå êèíàçû ñåìåéñòâà Src òàêæå  âë þòñ  ïîòåíöèàëüíûìè òåðàïåâòè÷åñêèìè
öåë ìè. Lck èãðàåò ðîëü â ïåðåäà÷å ñèãíàëà Ò-êëåòîê. Ìûøè, ó êîòîðûõ îòñóòñòâóåò ãåí
Lck, îáëàäàþò ñëàáîé ñïîñîáíîñòüþ ê ðàçâèòèþ òèîìîöèòîâ. Ôóíêöè  Lck â êà÷åñòâå
ïîçèòèâíîãî àêòèâàòîðà ïåðåäà÷è ñèãíàëà Ò-êëåòîê ïîäòâåðæäàåò, ÷òî èíãèáèòîðû Lck
ìîãóò áûòü ïðèìåíèìûìè äë  ëå÷åíè  àóòîèììóííîãî çàáîëåâàíè , òàêîãî êàê
ðåâìàòîèäíûé àðòðèò. Molina et al., Nature, 1992, 357, 161. Hck, Fgr è Lyn áûëè
èäåíòèôèöèðîâàíû â êà÷åñòâå âàæíûõ ìåäèàòîðîâ ïåðåäà÷è ñèãíàëà èíòåãðèíà â
ìèåëîèäíûõ ëåéêîöèòàõ. Lowell et al., J. Leukoc. Biol., 1999, 65, 313. Èíãèáèðîâàíèå
ýòèõ ìåäèàòîðîâ êèíàç ìîæåò áûòü, ñëåäîâàòåëüíî, ïîëåçíûì äë  ëå÷åíè  âîñïàëåíè .
Boschelli et al., Drugs of the Future 2000, 25(7), 717.

Syk  âë åòñ  òèðîçèíêèíàçîé, êîòîðà  èãðàåò êðèòè÷åñêóþ ðîëü â îïîñðåäîâàííîé FcεRI
äåãðàíóë öèè òó÷íûõ êëåòîê è àêòèâàöèè ýîçèíîôèëîâ. Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì êèíàçà Syk
ïðèíèìàåò ó÷àñòèå â ðàçëè÷íûõ àëëåðãè÷åñêèõ íàðóøåíè õ, â ÷àñòíîñòè, àñòìå. Áûëî
îáíàðóæåíî, ÷òî Syk ñâ çûâàåòñ  ñ ôîñôîðèëèðîâàííîé ãàììà-öåïüþ ðåöåïòîðà FcεRI
÷åðåç N-êîíöåâûå äîìåíû SH2 è  âë åòñ  ñóùåñòâåííûì äë  ïåðåäà÷è ïîñëåäóþùåãî
ñèãíàëà [Taylor et al., Mol. Cell. Biol. 1995, 15, 4149].

Èíãèáèðîâàíèå àïîïòîçà ýîçèíîôèëîâ áûëî ïðåäëîæåíî â êà÷åñòâå êëþ÷åâîãî
ìåõàíèçìà ðàçâèòè  ýîçèíîôèëèè êðîâè è òêàíåé ïðè àñòìå. IL-5 è GM-CSF ïîçèòèâíî
ðåãóëèðóþòñ  ïðè àñòìå è ïðåäëàãàþòñ  äë  èíäóöèðîâàíè  ýîçèíîôèëèè êðîâè è òêàíåé
èíãèáèðîâàíèåì àïîïòîçà ýîçèíîôèëîâ. Èíãèáèðîâàíèå àïîïòîçà ýîçèíîôèëîâ áûëî
ïðåäëîæåíî â êà÷åñòâå êëþ÷åâîãî ìåõàíèçìà äë  ðàçâèòè  ýîçèíîôèëèè êðîâè è òêàíåé
ïðè àñòìå. Óêàçûâàåòñ , ÷òî êèíàçà Syk òðåáóåòñ  äë  ïðåäîòâðàùåíè  àïîïòîçà
ýîçèíîôèëîâ öèòîêèíàìè (èñïîëüçîâàíèå àíòèñìûñëîâûõ ïîñëåäîâàòåëüíîñòåé) [Yousefi et
al., J. Exp Med 1996, 183, 1407].

Ðîëü Syk â FcγR-çàâèñèìîé è -íåçàâèñèìîé ðåàêöèè â ïîëó÷åííûõ èç êîñòíîãî ìîçãà
ìàêðîôàãîâ îïðåäåë ëè ñ èñïîëüçîâàíèåì îáëó÷åííûõ ìûøèíûõ õèìåð,
ðåêîíñòðóèðîâàííûõ êëåòêàìè ôåòàëüíîé ïå÷åíè èç Syk-/-ýìáðèîíîâ. SYK-äåôèöèòíûå
ìàêðîôàãè áûëè äåôåêòèâíûìè ïðè ôàãîöèòîçå, èíäóöèðîâàííîì FcγR, íî ïðî âèëè
íîðìàëüíûé ôàãîöèòîç â îòâåò íà êîìïëåìåíò [Kiefer et al., Mol Cell Biol. 1998, 18,
4209]. Óêàçûâàëîñü òàêæå, ÷òî àíòèñìûñëîâà  ïîñëåäîâàòåëüíîñòü àýðîëèçèðîâàííîãî Syk
ïîäàâë åò ýêñïðåññèþ Syk è âûñâîáîæäàåò ìåäèàòîð èç ìàêðîôàãîâ (Stenton et al.,
Immunology 2000, 164, 3790].

Êèíàçû Janus (JAK)  âë þòñ  ñåìåéñòâîì, ñîñòî ùèì èç JAK1, JAK2, JAK3 è TYK2. JAK
èãðàþò êðèòè÷åñêóþ ðîëü â ïåðåäà÷å ñèãíàëà öèòîêèíîâ. Ïîñëåäóþùèå ïî õîäó ñîáûòèé
ñóáñòðàòû ñåìåéñòâà êèíàç JAK âêëþ÷àþò â ñåá  òðàíñäóêòîð ñèãíàëà è àêòèâàòîð áåëêîâ
òðàíñêðèïöèè (STAT). Ïåðåäà÷à ñèãíàëà JAK/STAT ïðèíèìàåò ó÷àñòèå â îïîñðåäîâàíèè
ìíîãèõ àíîìàëüíûõ èììóííûõ ðåàêöèé, òàêèõ êàê àëëåðãèè, àñòìà, àóòîèììóííûå
çàáîëåâàíè , òàêèå êàê îòòîðæåíèå òðàíñïëàíòàòà, ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, áîêîâîé
àìèîòðîôè÷åñêèé ñêëåðîç è ðàññå ííûé ñêëåðîç, à òàêæå ñîëèäíûå è ãåìàòîëîãè÷åñêèå
çëîêà÷åñòâåííîñòè, òàêèå êàê ëåéêîçû è ëèìôîìû. Ôàðìàöåâòè÷åñêîå âìåøàòåëüñòâî â
ïóòü JAK/STAT óêàçûâàåòñ  â îáçîðàõ [Frank Mol. Med. 5, 432-456 (1999) & Seidel et al.,
Oncogene 19, 2646-2656 (2000)].

JAK1, JAK2 è TYK2 ýêñïðåññèðóþòñ  ïîâñåìåñòíî, òîãäà êàê Jak3 ïðåèìóùåñòâåííî
ýêñïðåññèðóåòñ  â ãåìîïîýòè÷åñêèõ êëåòêàõ. JAK3 ñâ çûâàåòñ  ýêñêëþçèâíî ñ ãàììà-öåïüþ
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(γc) îáû÷íîãî ðåöåïòîðà öèòîêèíà è àêòèâèðóåòñ  IL-2, IL-4, IL-7, IL-9 è IL-15.
Ïðîëèôåðàöè  è âûæèâàåìîñòü ìûøèíûõ òó÷íûõ êëåòîê, èíäóöèðîâàííûõ IL-4 è IL-9,
ôàêòè÷åñêè, êàê áûëî ïîêàçàíî, çàâèñèò îò ïîäà÷è ñèãíàëà JAK3 è γc [Suzuki et al.,
Blood 96, 2172-2180 (2000)].

Ñâ çûâàíèå ðåöåïòîðîâ èììóíîãëîáóëèíà (Ig) Å ñ âûñîêîé àôôèííîñòüþ
ñåíñèáèëèçèðîâàííûõ òó÷íûõ êëåòîê ïðèâîäèò ê âûñâîáîæäåíèþ ïðîâîñïàëèòåëüíûõ
ìåäèàòîðîâ, âêëþ÷àþùèõ ð ä âàçîàêòèâíûõ öèòîêèíîâ,  âë þùèõñ  ðåçóëüòàòîì îñòðûõ
àëëåðãè÷åñêèõ èëè ïðîìåæóòî÷íûõ (òèïà I) ðåàêöèé ãèïåð÷óâñòâèòåëüíîñòè [Gordon et
al., Nature 346, 274-276 (1990) & Galli, N. Engl. J. Med., 328, 257-265 (1993)]. Áûëà
óñòàíîâëåíà êðèòè÷åñêà  ðîëü JAK3 â îïîñðåäîâàííûõ ðåöåïòîðîì IgE ðåàêöè õ òó÷íûõ
êëåòîê in vitro è in vivo [Malaviya, et al., Biochem. Biophys. Res. Commun. 257, 807-
813 (1999)]. Êðîìå òîãî, îïèñàíî òàêæå ïðåäîòâðàùåíèå ðåàêöèé ãèïåð÷óâñòâèòåëüíîñòè
òèïà I, â òîì ÷èñëå àíàôèëàêñèè, îïîñðåäîâàííîé àêòèâàöèåé òó÷íûõ êëåòîê ïîñðåäñòâîì
èíãèáèðîâàíè  JAK3 [Malaviya et al., J. Biol. Chem. 274, 27028-27038 (1999)].
Íàöåëèâàíèå íà òó÷íûå êëåòêè èíãèáèòîðîâ JAK3 ìîäóëèðóåò äåãðàíóë öèþ òó÷íûõ êëåòîê
in vitro è ïðåäîòâðàùàåò îïîñðåäîâàííûå IgE-ðåöåïòîðîì/àíòèãåíîì àíàôèëàêòè÷åñêèå
ðåàêöèè in vivo.

Â íåäàâíåì èññëåäîâàíèè îïèñàíî óäà÷íîå «íàöåëèâàíèå» JAK3 äë  èììóííîé
ñóïðåññèè è ïåðåíîñèìîñòè àëëîòðàíñïëàíòàòà. Â èññëåäîâàíèè ïîêàçàíà äîçà-çàâèñèìà 
âûæèâàåìîñòü ñåðäå÷íîãî àëëîòðàíñïëàíòàòà áóéâîëà ó ðåöèïèåíòîâ Wistar Furth ïðè
ââåäåíèè èíãèáèòîðîâ JAK3, ÷òî óêàçûâàåò íà âîçìîæíîñòü ðåãóë öèè íåæåëàòåëüíûõ
èììóííûõ ðåàêöèé ïðè ãîìîëîãè÷íîé áîëåçíè [Kirken Transpl. Proc. 33, 3268-3270 (2001)].

IL-4-îïîñðåäîâàííîå STAT-ôîñôîðèëèðîâàíèå ïðèíèìàëî ó÷àñòèå â êà÷åñòâå
ìåõàíèçìà, âêëþ÷åííîãî â ðàííèå è ïîçäíèå ñòàäèè ðåâìàòîèäíîãî àðòðèòà (RA).
Ïîçèòèâíà  ðåãóë öè  ïðîâîñïàëèòåëüíûõ öèòîêèíîâ â ñèíîâèàëüíîé îáîëî÷êå è
ñèíîâèàëüíîé æèäêîñòè ïðè RA  âë åòñ  õàðàêòåðèñòèêîé äàííîãî çàáîëåâàíè . Áûëî
ïîêàçàíî, ÷òî IL-4-îïîñðåäîâàííà  àêòèâàöè  ïóòè IL-4/STAT îïîñðåäóåòñ  ÷åðåç êèíàçû
Janus (JAK 1 & 3) è ÷òî àññîöèèðîâàííûå ñ IL-4 êèíàçû JAK ýêñïðåññèðóþòñ  â
ñèíîâèàëüíîé îáîëî÷êå RA [Muller-Ladner, et al., J. Immunol. 164, 3894-3901 (2000)].

Ñåìåéíûé áîêîâîé àìèîòðîôè÷åñêèé ñêëåðîç (FALS)  âë åòñ  ôàòàëüíûì
íåéðîäåãåíåðàòèâíûì íàðóøåíèåì, ïîðàæàþùèì ïðèáëèçèòåëüíî 10% ïàöèåíòîâ ALS.
Ñòåïåíè âûæèâàåìîñòè ìûøåé ñ FALS ïîâûøàëèñü ïðè ëå÷åíèè JAK3-ñïåöèôè÷íîãî
èíãèáèòîðà. Ýòî ïîäòâåðæäàåò, ÷òî JAK3 èãðàåò ðîëü â FALS [Trieu, et al., Biochem.
Biophys. Res. Commun. 267, 22-25 (2000)].

Áåëêè,  âë þùèåñ  òðàíñäóêòîðîì ñèãíàëà è àêòèâàòîðîì òðàíñêðèïöèè (STAT),
àêòèâèðóþòñ  ñðåäè ïðî÷èõ êèíàçàìè ñåìåéñòâà JAK. Ðåçóëüòàòû íåäàâíåãî èññëåäîâàíè 
ïîäòâåðäèëè âîçìîæíîñòü âìåøàòåëüñòâà â ïóòü ïåðåäà÷è ñèãíàëà JAK/STAT ïîñðåäñòâîì
«ïðèöåëèâàþùèõñ » â êèíàçû ñåìåéñòâà JAK ñïåöèôè÷åñêèõ èíãèáèòîðîâ äë  ëå÷åíè 
ëåéêîçà [Sudbeck, et al., Clin. Cancer Res. 5, 2569-1582 (1999)]. Îáíàðóæåíî, ÷òî
JAR3-ñïåöèôè÷åñêèå ñîåäèíåíè  èíãèáèðóþò êëîíîãåííûé ðîñò JAK3-ýêñïðåññèðóþùèõ
êëåòî÷íûõ ëèíèé DAUDI, RAMOS, LC1; 19, NALM-6, MOLT-3 è HL-60.

Íà æèâîòíûõ ìîäåë õ áåëêè ñëè íè  TEL/JAK2 âûçûâàëè ìèåëîïðîëèôåðàòèâíûå
íàðóøåíè  è â ãåìàòîïîýòè÷åñêèõ êëåòî÷íûõ ëèíè õ ââåäåíèå TEL/JAK2 ïðèâîäèëî ê
àêòèâàöèè STAT1, STAT3, STAT5 è öèòîêèí-íåçàâèñèìîìó ðîñòó [Schwaller, et al., EMBO,
J. 17, 5321-5333 (1998)].

Èíãèáèðîâàíèå JAK3 è TYK 2 îòìåí åò ôîñôîðèëèðîâàíèå òèðîçèíà STAT3 è
èíãèáèðóåò ðîñò êëåòîê ïðè mycosis fungoides, ôîðìå êîæíîé ëèìôîìû Ò-êëåòîê. Ýòè
ðåçóëüòàòû ïîäðàçóìåâàþò ó÷àñòèå êèíàç ñåìåéñòâà JAK â ñóùåñòâåííî àêòèâèðîâàííîì
ïóòè JAK/STAT, êîòîðûé ïðèñóòñòâóåò ïðè mycosis fungoides [Neilsen, et al., Proc. Nat
Acad. Sci. U.S.A. 94, 6764-6769 (1997)]. Àíàëîãè÷íî ïîêàçàíî, ÷òî STAT3, STAT5, JAK1
è JAK2 ñóùåñòâåííî àêòèâèðóþòñ  â ëèìôîìå Ò-êëåòîê ìûøåé, õàðàêòåðèçóþùåéñ 
ïåðâîíà÷àëüíî ñâåðõýêñïðåññèåé LCK, òàêèì îáðàçîì äàëåå âîâëåêà  ïóòü JAK/STAT â
àíîìàëüíûé ðîñò êëåòîê [Yu, et al., J. Immunol. 159, 5206-5210 (1997)]. Êðîìå òîãî,
IL-6 îïîñðåäîâàííà  STAT3-àêòèâàöè  áëîêèðóåòñ  èíãèáèòîðîì JAK, ÷òî ïðèâîäèò ê
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ñåíñèáèëèçàöèè êëåòîê ìèåëîìû ê àïîïòîçó [Catlett-Falcone, et al., Immunity 10, 105-
115 (1999)].

Îäíèì ïðåäñòàâë þùèì èíòåðåñ ñåìåéñòâîì êèíàç  âë åòñ  Rho-àññîöèèðîâàííà 
îáðàçóþùà  ñóïåðñïèðàëü ïðîòåèíñåðèí/òðåîíèíêèíàçà (ROCK), êîòîðà , êàê ñ÷èòàåòñ ,
 âë åòñ  ýôôåêòîðîì Ras-ñâ çàííîé íåáîëüøîé GTPàçîé Rho. Ñåìåéñòâî ROCK âêëþ÷àåò
â ñåá  p160ROCK (ROCK-1) (Ishizaki et al., EMBO J 1996, 15, 1885-1893) è ROKα/Rho-
êèíàçà/ROCK-II (Leung et al., J. Biol. Chem. 1995, 270, 29051-29054; Matsui et al., EMBO
J. 1996, 15, 2208-2216; Nakagawa et al., FEBS Lett. 1996, 392, 189-193), ïðîòåèíêèíàçà PKN
(Amano et al., Science 1996, 271, 648-650; Watanabe et al., Science 1996, 271, 645-648), è
öèòðîí è öèòðîíêèíàçà (Madaule et al. Nature, 1998, 394, 491-494; Madaule et al., FEBS
Lett. 1995, 377, 243-248). Îáíàðóæåíî, ÷òî êèíàçû ñåìåéñòâà ROCK ïðèíèìàþò ó÷àñòèå â
îñóùåñòâëåíèè ðàçëè÷íûõ ôóíêöèé, âêëþ÷à  Rho-èíäóöèðîâàííîå îáðàçîâàíèå àêòèíîâûõ
ñòðåññîâûõ âîëîêîí è ôîêàëüíûõ àäãåçèé, (Leung et al., Mol. Cell Biol. 1996, 16, 5313-5327;
Amano et al., Science, 1997, 275, 1308-1311; Ishizaki et al., FEBS Lett. 1997, 404, 118-124) è
â ðåãóë öèè ïî òèïó îáðàòíîé ñâ çè ìèîçèíôîñôàòàçû (Kimura et al.,
Science, 1996, 273, 245-248), àêòèâàöèè òðîìáîöèòîâ (Klages et al., J. Cell Biol.,
1999, 144, 745-754), ñîêðàùåíèè ãëàäêèõ ìûøö àîðòû ïîä äåéñòâèåì ðàçëè÷íûõ ñòèìóëîâ,
(Fu et al., FEBS Lett., 1998, 440, 183-187), èíäóöèðîâàííûå òðîìáèíîì ðåàêöèè êëåòîê
ãëàäêèõ ìûøö àîðòû, (Seasholtz et al., Cir. Res., 1999, 84, 1186-1193), ãèïåðòðîôèþ
êàðäèîìèîöèòîâ (Kuwahara et al., FEBS Lett., 1999, 452, 314-318), ñîêðàùåíèå
áðîíõèàëüíûõ ãëàäêèõ ìûøö (Yoshii et al., Am. J. Respir. Cell Mol. Biol, 1999, 20, 1190-1200),
ñîêðàùåíèå ãëàäêèõ ìûøö è öèòîñêåëåòíîé ðåîðãàíèçàöèè íåìûøå÷íûõ êëåòîê (Fukata et
al., Trends in Pharm. Sci 2001, 22, 32-39), àêòèâàöèþ ðåãóëèðóåìûõ îáúåìîì àíèîííûõ
êàíàëîâ (Nilius et al., J. Physiol., 1999, 516, 67-74), íåâðèòíóþ ðåòðàêöèþ (Hirose et al., J.
Cell. Biol., 1998, 141, 1625-1636), õåìîòàêñèñ íåéòðîôèëîâ (Niggli, FEBS Lett., 1999, 445, 69-
72), çàæèâëåíèå ðàí (Nobes and Hall, J. Cell. Biol., 144, 1235-1244), èíâàçèè îïóõîëè
(Itoh et. al., Nat. Med., 1999, 5, 221-225) è êëåòî÷íîé òðàíñôîðìàöèè (Sahai et al., Curr.
Biol, 1999, 9, 136-145)). Áîëåå êîíêðåòíî, ROCK ïðèíèìàåò ó÷àñòèå â ðàçëè÷íûõ
çàáîëåâàíè õ è íàðóøåíè õ, âêëþ÷àþùèõ â ñåá  ãèïåðòåíçèþ (Satoh et al., J. Clin.
Invest. 1994, 94, 1397-1403; Mukai et al., FASEB J. 2001, 75, 1062-1064; Uehata et al.,
Nature 1997, 389, 990-994; Masumoto et al., Hypertension, 2001, 38, 1307-1310),
öåðåáðàëüíûé âàçîñïàçì (Sato et al., Circ. Res. 2000, 87, 195-200; Miyagi et al., J.
Neurosurg. 2000, 93, 471-476; Tachibana et al., Acta Neurochir (Wien) 1999, 141, 13-19),
êîðîíàðíûé âàçîñïàçì (Shimokawa et al., Jpn. Cir. J. 2000, 64, 1-12; Kandabashi et al.,
Circulation 2000, 101, 1319-1323; Katsumata et al., Circulation 1997, 96, 4357-4363;
Shimokawa et al., Cardiovasc. Res. 2001, 51, 169-177; Utsunomiya et al., J.
Pharmacol. 2001, 134, 1724-1730; Masumoto et al., Circulation 2002, 105, 1545-154),
áðîíõèàëüíóþ àñòìó (Chiba et al., Comp. Biochem. Physiol. C Pharmacol. Toxicol.
Endocrinol. 1995, 11, 351-357; Chiba et al., Br. J. Pharmacol. 1999, 127, 597-600; Chiba et
al., Br. J. Pharmacol. 2001, 133, 886-890; Iizuka et al., Eur. J. Pharmacol. 2000, 406, 273-279),
ïðåæäåâðåìåííûå ðîäû (Niro et al., Biochem. Biophys. Res. Commun. 1997, 230, 356-359;
Tahara et al., Endocrinology 2002, 143, 920-929; Kupittayanant et al., Pflugers
Arch. 2001, 443, 112-114), ýðåêòèëüíóþ äèñôóíêöèþ (Chitaley et al., Nat. Med. 2001, 7, 119-
122; Mills et al., J. Appl. Physiol. 2001, 91, 1269-1273), ãëàóêîìó (Honjo et al., Arch.
Ophthalmol. 2001, 1171-1178; Rao et al. Invest. Ophthalmol. Vis. Sci. 2001, 42, 1029-1037),
ïðîëèôåðàöèþ êëåòîê âàñêóë ðíûõ ãëàäêèõ ìûøö (Shimokawa et al., Cardiovasc.
Res. 2001, 51, 169-177; Morishige et al., Arterioscler. Thromb. Vase. Biol. 2001, 21, 548-554;
Eto et al., Am. J. Physiol. Heart Circ. Physiol 2000, 278, H1744-H1750; Sawada et al.,
Circulation 2000, 101, 2030-2023; Shibata et al., Circulation 2001, 103, 284-289), ãèïåðòðîôèþ
ìèîêàðäà (Hoshijima et al., J. Biol. Chem. 1998, 273, 7725-77230; Sah et al., J. Biol.
Chem. 1996, 271, 31185-31190; Kuwahara et al. FEBS Lett. 1999, 452, 314-318; Yanazume et
al. J. Biol. Chem. 2002, 277, 8618-8625), ìàëèãíîìó (Itoh et al. Nat. Med. 1999, 5, 221-225;
Genda et al. Hepatology 1999, 30, 1027-1036; Somlyo et al. Biochem., Biophys. Res.
Commun. 2000, 269, 652-659), ïîâðåæäåíèå, âûçâàííîå èøåìèåé/ðåïåðôóçèåé (Ikeda et
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al. J. of Surgical Res. 2003, 109, 155-160; Miznuma et al. Transplantation 2003, 75, 579-586),
ýíäîòåëèàëüíóþ äèñôóíêöèþ (Hernandez-Perera et al. Circ. Res. 2000, 87, 616-622; Laufs et
al., J. Biol. Chem. 1998, 273, 24266-24271; Eto et al., Circ. Res. 2001, 89, 583-590), áîëåçíü
Êðîíà è êîëèò (Segain et al. Gastroenterology 2003, 124(5), 1180-1187), îòðàñòàíèå íåéðèòîâ
(Fournier et al. J. Neurosci. 2003, 23, 1416-1423), áîëåçíü Ðåéíî (Shimokawa et al. J.
Cardiovasc. Pharmacol. 2002, 39, 319-327) è àòåðîñêëåðîç (Retzer et al. FEBS
Lett. 2000, 466, 70-74; Ishibashi et al. Biochim. Biophys. Acta 2002, 1590, 123-130). Â
ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì ðàçðàáîòêà èíãèáèòîðîâ êèíàç ROCK ìîæåò áûòü ïðèìåíèìà â
êà÷åñòâå òåðàïåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ äë  ëå÷åíè  íàðóøåíèé, ïðèíèìàþùèõ ó÷àñòèå â ïóòè
êèíàçû ROCK.

ERK2 (êèíàçà, ðåãóëèðóþùà  âíåêëåòî÷íûé ñèãíàë)  âë åòñ  ÷ëåíîì ñåìåéñòâà ìèòîãåí-
àêòèâèðîâàííûõ ïðîòåèíêèíàç (ÌÀÐ)1 ìëåêîïèòàþùèõ. Êèíàçû (ÌÀÐ)1  âë þòñ 
ñåðèí/òðåîíèíêèíàçàìè, êîòîðûå îïîñðåäóþò ïóòè âíóòðèêëåòî÷íîé ñèãíàëüíîé
òðàíñäóêöèè (Cobb and Goldsmith, J Biol. Chem., 1995, 270, 14843; Davis, Mol. Reprod.
Dev. 1995, 42, 459) è àêòèâèðóþòñ  ìèòîãåíàìè è ôàêòîðàìè ðîñòà (Bokemeyer et al.
Kidney Int. 1996, 49, 1187). ×ëåíû ñåìåéñòâà êèíàç ÌÀÐ ïîäîáíûì îáðàçîì èìåþò îáùóþ
ïîñëåäîâàòåëüíîñòü è êîíñåðâàòèâíûå ñòðóêòóðíûå äîìåíû è ïîìèìî ERK2 âêëþ÷àþò â
ñåá  êèíàçû JNK (N-êîíöåâà  êèíàçà Jun) è ð38. Êèíàçû JNKs è ð38 àêòèâèðóþòñ  â îòâåò
íà ïðîâîñïàëèòåëüíûå öèòîêèíû TNF-àëüôà è èíòåðëåéêèí-1 è êëåòî÷íûì ñòðåññîì, òàêèì
êàê òåïëîâîé øîê, ãèïåðîñîìîë ðíîñòü, óëüòðàôèîëåòîâîå èçëó÷åíèå, ëèïîïîëèñàõàðèä è
èíãèáèòîðû ñèíòåçà áåëêà (Derijard et al., Cell 1994, 76, 1025; Han et al.,
Science 1994, 265, 808; Raingeaud et al., J Biol. Chem. 1995, 270, 7420; Shapiro and
Dinarello, Proc. Natl. Acad. Sci. USA 1995, 92, 12230). Â ïðîòèâîïîëîæíîñòü ýòîìó ERK
àêòèâèðóþòñ  ìèòîãåíàìè è ôàêòîðàìè ðîñòà (Bokemeyer et al., Kidney Int. 1996, 49, 1187).

ERK2  âë åòñ  øèðîêî ðàñïðîñòðàíåííîé ïðîòåèíêèíàçîé, êîòîðà  äîñòèãàåò
ìàêñèìàëüíóþ àêòèâíîñòü, êîãäà Thr183 è Tyr185 ôîñôîðèëèðóþòñ  êèíàçîé ÌÀÐ
ïðåäøåñòâóþùåãî ñîáûòè , ÌÅÊ1 (Anderson et al., Nature 1990, 343, 651; Crews et al.,
Science 1992, 255, 478). Ïðè àêòèâàöèè ERK2 ôîñôîðèëèðóåò ìíîãèå ðåãóë òîðíûå áåëêè,
âêëþ÷à  ïðîòåèíêèíàçû Rsk90 (Bjorbaek et al., J. Biol. Chem. 1995, 270, 18848) è ÌÀÐÊÀÐ2
(Rouse et al., Cell 1994, 78, 1027), è ôàêòîðû òðàíñêðèïöèè, òàêèå êàê ATF2 (Raingeaud et
al., Mol Cell Biol. 1996, 16, 1247), Elk-1 (Raingeaud et al., Mol. Cell Biol. 1996, 16, 1247), c-Fos
(Chen et al., Proc. Natl Acad. Sci. USA 1993, 90, 10952), è ñ-Ìóñ (Oliver et al., Proc. Soc.
Exp. Biol. Med. 1995, 210, 162). ERK2  âë åòñ  òàêæå ìèøåíüþ â ïîñëåäóþùåì ñîáûòèè
Ras/Raf-çàâèñèìûõ ïóòåé (Moodie et al., Science 1993, 260, 1658) è ìîæåò ïîìî÷ü çàìåíèòü
ñèãíàëû îò ýòèõ ïîòåíöèàëüíî îíêîãåííûõ áåëêîâ. Îáíàðóæåíî, ÷òî ERK2 èãðàåò ðîëü â
íåãàòèâíîì êîíòðîëå ðîñòà ðàêîâûõ êëåòîê ìîëî÷íîé æåëåçû (Frey and Mulder, Cancer
Res. 1993, 57, 628), è îïèñàíà ñâåðõýêñïðåññè  ERK2 â ðàêîâîé îïóõîëè ìîëî÷íîé æåëåçû
÷åëîâåêà (Sivaraman et al., J Clin. Invest. 1997, 99, 1478). Àêòèâèðîâàííûé ERK2 ó÷àñòâóåò
òàêæå â ïðîëèôåðàöèè ýíäîòåëèí-ñòèìóëèðîâàííûõ êëåòîê ãëàäêèõ ìûøö äûõàòåëüíûõ
ïóòåé, ÷òî ïîäòâåðæäàåò ðîëü ýòîé êèíàçû ïðè çàáîëåâàíèè àñòìîé (Whelchel et al., Am.
J. Respir. Cell Mol. Biol. 1997, 16, 589).

Ãëèêîãåíñèíòàçà êèíàçà-3 (GSK-3)  âë åòñ  ñåðèí/òðåîíèíïðîòåèíêèíàçîé, ñîñòî ùåé èç
α- è β-èçîôîðì, êàæäà  èç êîòîðûõ êîäèðóåòñ  îïðåäåëåííûìè ãåíàìè (Coghlan et al.,

Chemistry & Biology 2000, 7, 793-803; and Kim and Kimmel, Curr. Opinion Genetics
Dev., 2000 10, 508-514). GSK-3 ïðèíèìàåò ó÷àñòèå â ðàçëè÷íûõ çàáîëåâàíè õ, âêëþ÷àþùèõ
â ñåá  áîëåçíü Àëüöãåéìåðà, íàðóøåíè  äå òåëüíîñòè ÖÍÑ, òàêèå êàê ìàíèàêàëüíîå
äåïðåññèâíîå íàðóøåíèå è íåâðîäåãåíåðàòèâíûå çàáîëåâàíè , è êàðäèîìèîöèòíà 
ãèïåðòðîôè  [PCT Application Nos.: WO 99/65897 and WO 00/38675; and Haq et al., J.
Cell Biol. 2000, 151, 117-130]. Ýòè çàáîëåâàíè  àññîöèèðóþòñ  ñ àíîìàëüíîé îïåðàöèåé
íåêîòîðûõ ïóòåé ïåðåäà÷è ñèãíàëîâ êëåòîê, â êîòîðûõ GSK-3 èãðàåò ðîëü. Îáíàðóæåíî,
÷òî GSK-3 ôîñôîðèëèðóåò è ìîäåëèðóåò àêòèâíîñòü ð äà ðóãóë òîðíûõ áåëêîâ. Ýòè áåëêè
âêëþ÷àþò â ñåá  ãëèêîãåíñèíòàçó, êîòîðà   âë åòñ  îãðàíè÷èâàþùèì ñêîðîñòü ôåðìåíòîì,
íåîáõîäèìûì äë  ñèíòåçà ãëèêîãåíà, ñâ çàííûì ñ ìèêðîòðóáî÷êàìè áåëêîì Tau, ôàêòîðîì
òðàíñêðèïöèè ãåíà β-êàòåíèíîì, ôàêòîð èíèöèàöèè òðàíñêðèïöèè å1F2B, à òàêæå
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öèòðàòëèàçîé ÀÒÔ, àêñèíîì, ôàêòîðîì-1 òåïëîâîãî øîêà, ñ-Jun, c-myc, c-myb, CREB è
ÑÅÐÂÀα. Ýòè ðàçíîîáðàçíûå áåëêîâûå öåëè âîâëåêàþò GSK-3 âî ìíîãèå àñïåêòû
êëåòî÷íîãî ìåòàáîëèçìà, ïðîëèôåðàöèè, äèôôåðåíöèàöèè è ðàçâèòè .

Â îïîñðåäîâàííîì GSK-3 ïóòè, êîòîðûé  âë åòñ  ïðèåìëåìûì äë  ëå÷åíè  äèàáåòà
òèïà II, èíäóöèðîâàííà  èíñóëèíîì ïåðåäà÷à ñèãíàëà ïðèâîäèò ê êëåòî÷íîìó ïîãëîùåíèþ
ãëþêîçû è ñèíòåçó ãëèêîãåíà. Íàð äó ñ ýòèì ïóòåì GSK-3  âë åòñ  íåãàòèâíûì
ðåãóë òîðîì èíñóëèí-èíäóöèðîâàííîãî ñèãíàëà. Îáû÷íî ïðèñóòñòâèå èíñóëèíà âûçûâàåò
èíãèáèðîâàíèå îïîñðåäîâàííîãî GSK-3 ôîñôîðèëèðîâàíè  è äåàêòèâàöèè
ãëèêîãåíñèíòàçû. Èíãèáèðîâàíèå GSK-3 ïðèâîäèò ê ïîâûøåííîìó ñèíòåçó ãëèêîãåíà è
ïîãëîùåíèþ ãëþêîçû [Klein et al., PNAS 1996, 93, 8455-8459; Cross et al., Biochem.
J. 1994, 303, 21-26; Cohen, Biochem. Soc. Trans. 1993, 21, 555-567; and Massillon et al.,
Biochem J. 1994, 299, 123-128]. Îäíàêî ó äèàáåòè÷åñêîãî ïàöèåíòà, ó êîòîðîãî èíñóëèíîâà 
ðåàêöè  îñëàáëåíà, ñèíòåç ãëèêîãåíà è ïîãëîùåíèå ãëþêîçû íå ïîâûøàåòñ  íåñìîòð  íà
ïðèñóòñòâèå îòíîñèòåëüíî âûñîêèõ óðîâíåé èíñóëèíà â êðîâè. Ýòî ïðèâîäèò ê àíîìàëüíî
âûñîêèì óðîâí ì â êðîâè ãëþêîçû ñ îñòðûìè è ïðîäîëæèòåëüíûìè ýôôåêòàìè, êîòîðûå
ìîãóò â êîíöå êîíöîâ ïðèâåñòè ê ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòîìó çàáîëåâàíèþ, ïî÷å÷íîé
íåäîñòàòî÷íîñòè è ñëåïîòå. Ó òàêèõ ïàöèåíòîâ íîðìàëüíîå, èíäóöèðîâàííîå èíñóëèíîì
èíãèáèðîâàíèå GSK-3 íå èìååò ìåñòà. Îïèñàíî òàêæå, ÷òî ó ïàöèåíòîâ ñ äèàáåòîì òèïà II
GSK-3 ñâåðõýêñïðåññèðóåòñ  [ñì. çà âêó ÐÑÒ: WO 00/38675]. Òåðàïåâòè÷åñêèå
èíãèáèðîâàíè  GSK-3, ñëåäîâàòåëüíî,  âë þòñ  ïîòåíöèàëüíî ïðèìåíèìûìè äë  ëå÷åíè 
äèàáåòè÷åñêèõ ïàöèåíòîâ, ñòðàäàþùèõ îñëàáëåííîé ðåàêöèåé íà èíñóëèí.

Àêòèâíîñòü GSK-3 ñâ çàíà òàêæå ñ áîëåçíüþ Àëüöãåéìåðà. Ýòî çàáîëåâàíèå
õàðàêòåðèçóåòñ  õîðîøî èçâåñòíûì β-àìèëîèäíûì ïåïòèäîì è îáðàçîâàíèåì
âíóòðèêëåòî÷íûõ íåéðîôèáðèëë ðíûõ êëóáêîâ. Ïåïòèäû Àβ îáðàçóþòñ  èç àìèëîèäíîãî
áåëêà-ïðåäøåñòâåííèêà (ÀÐÐ) ïîñëåäîâàòåëüíûì ïðîòåîëèçîì, êàòàëèçèðóåìûì
àñïàðòèëïðîòåàçîé ÂÀÑÅ2, ñ ïîñëåäóþùèì ðàñùåïëåíèåì ïðåçåíåëèí-
çàâèñèìîé γ-ñåêðåòàçîé. Áûëî ïîêàçàíî, ÷òî àíòèòåëà ïðîòèâ β-àìèëîèäíûõ áë øåê ìîãóò
ìåäëåííî ñíèæàòü ïîçíàâàòåëüíóþ ñïîñîáíîñòü ó ïàöèåíòîâ ñ áîëåçíüþ Àëüöãåéìåðà
(Hock et al., Neuron, 2003, 38, 547-554) è, òàêèì îáðàçîì, äðóãèå ñíèæàþùèå β-àìèëîèä
ñòðàòåãèè (íàïðèìåð, ðàçðàáîòêà àãåíòîâ, ñïîñîáíûõ èíãèáèðîâàòü β-àìèëîèäíûé ïåïòèä)
ìîãóò áûòü ïðèìåíèìûìè ïðè ëå÷åíèè áîëåçíè Àëüöãåéìåðà è äðóãèõ ïñèõîòè÷åñêèõ è
íåéðîäåãåíåðàòèâíûõ íàðóøåíèé. Êðîìå òîãî, íåéðîôèáðèëë ðíûå êëóáêè ñîäåðæàò
ãèïåðôîñôîðèëèðîâàííûé áåëîê Tau, êîòîðûé ôîñôîðèëèðóåòñ  íà àíîìàëüíûõ ñàéòàõ, è
ýòè àãåíòû, ñïîñîáíûå èíãèáèðîâàòü ãèïåðôîñôîðèëèðîâàíèå áåëêà Tau, ìîãóò áûòü
ïðèìåíèìûìè ïðè ëå÷åíèè áîëåçíè Àëüöãåéìåðà è äðóãèõ ïñèõîòè÷åñêèõ è
íåéðîäåãåíåðàòèâíûõ íàðóøåíèé.

Èçâåñòíî, ÷òî GSK-3 ôîñôîðèëèðóåò ýòè àíîìàëüíûå ñàéòû â êëåòêàõ íà ìîäåë õ
æèâîòíûõ. Êðîìå òîãî, îáíàðóæåíî, ÷òî èíãèáèðîâàíèå GSK-3 ïðåäîòâðàùàåò
ãèïåðôîñôîðèëèðîâàíèå Tau â êëåòêàõ [Lovestone et al., Current Biology 1994, 4, 1077-86;
and Brownlees et al., Neuroreport 1997, 8, 3251-55]. Ñëåäîâàòåëüíî, àêòèâíîñòü GSK-3
ñòèìóëèðóåò ãåíåðàöèþ íåéðîôèáðèëë ðíûõ êëóáêîâ è ðàçâèòèå áîëåçíè Àëüöãåéìåðà.
Îáíàðóæåíî òàêæå, ÷òî GSK-3 îáëåã÷àåò ïðîöåññèíã ÀÐÐ è ÷òî èíãèáèòîð GSK-3 (ëèòèé)
èíãèáèðóåò ãåíåðàöèþ Àβ-ïåïòèäîâ ïîñðåäñòâîì èíãèáèðîâàíè  GSK-3 (Phiel et al.
Nature 2003, 423, 435-439). Òàêèì îáðàçîì, ðàçðàáîòêà èíãèáèòîðîâ GSK-3 ìîæåò áûòü
ïðèìåíèìîé äë  ñíèæåíè  îáðàçîâàíè  àìèëîèäíûõ áë øåê è íåéðîôèáðèëë ðíûõ
êëóáêîâ, ïàòîëîãè÷åñêèõ îòëè÷èòåëüíûõ ïðèçíàêîâ áîëåçíè Àëüöãåéìåðà, è ìîæåò áûòü
ïðèìåíèìîé äë  ëå÷åíè  äðóãèõ ïñèõîòè÷åñêèõ è íåéðîäåãåíåðàòèâíûõ íàðóøåíèé.

Äðóãèì ñóáñòðàòîì GSK-3  âë åòñ  β-êàòåíèí, êîòîðûé äåãðàäèðóåò ïîñëå
ôîñôîðèëèðîâàíè  GSK-3. Ïîíèæåííûå óðîâíè β-êàòåíèíà îáíàðóæåíû ó
øèçîôðåíè÷åñêèõ ïàöèåíòîâ è áûëè àññîöèèðîâàíû ñ äðóãèìè çàáîëåâàíè ìè,
îòíîñ ùèìèñ  ê óâåëè÷åíèþ ãèáåëè íåéðîííûõ êëåòîê [Zhong et al., Nature 1998, 395, 698-
702; Takashima et al., PNAS 1993, 90, 7789-93; and Pei et al., J. Neuropathol. Exp 1997, 56, 70-
78].
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Àêòèâíîñòü GSK-3 àññîöèèðóåòñ  òàêæå ñ óäàðîì [Wang et al., Brain Res 2000, 859, 381-5;
Sasaki et al., Neurol Res 2001, 23, 588-92; Hashimoto et al., J. Biol. Chem 2002, 277, 32985-
32991].

Ïîäñåìåéñòâî êèíàç AGC ôîñôîðèëèðóåò èõ ñóáñòðàòû ó îñòàòêîâ ñåðèíà è òðåîíèíà è
ïðèíèìàåò ó÷àñòèå â ðàçëè÷íûõ õîðîøî èçâåñòíûõ ïðîöåññàõ ïåðåäà÷è ñèãíàëîâ,
âêëþ÷àþùèõ â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþùèõñ  ïåðå÷èñëåííûì, ïåðåäà÷ó ñèãíàëà
öèêëè÷åñêîãî ÀÒÔ, ðåàêöèþ íà èíñóëèí, çàùèòó àïîïòîçà, ïåðåäà÷ó ñèãíàëà
äèàöèëãëèöåðèíà è ðåãóëèðîâàíèå òðàíñë öèè áåëêà (Peterson et al., Curr.
Biol. 1999, 9, R521). Ýòî ïîäñåìåéñòâî âêëþ÷àåò â ñåá  ÐÊÀ, ÐÊÂ (ñ-Akt), PCK, PRK1, 2,
p70S6K è PDK.

Îáíàðóæåíî, ÷òî ÀÊÒ (èçâåñòíà  òàêæå êàê ÐÊÂ èëè Rac-PK áåòà),
ñåðèí/òðåîíèíïðîòåèíêèíàçà, ñâåðõýêñïðåññèðóåòñ  â íåñêîëüêèõ òèïàõ ðàêîâûõ
çàáîëåâàíèé è  âë åòñ  ìåäèàòîðîì ôóíêöèé íîðìàëüíûõ êëåòîê [(Khwaja,
A., Nature 1999, 401, 33-34); (Yuan, Z.Q., et al., Oncogene 2000, 19, 2324-2330); (Namikawa,
K., et al., J Neurosci. 2000, 20, 2875-2886)]. ÀÊÒ ñîäåðæèò äîìåí N-êîíöåâîé ãîìîëîãèè
ïëåêñêèíà (ÐÍ), äîìåí êèíàçû è Ñ-êîíöåâóþ «õâîñòîâóþ» îáëàñòü. Äî ñèõ ïîð îáíàðóæåíû
òðè èçîôîðìû ÀÊÒ-êèíàçû ÷åëîâåêà (ÀÊÒ-1, -2 è -3) [(Cheng, J.Q., Proc. Natl. Acad. Sci.
USA 1992, 89, 9267-9271); (Brodbeck, D. et al., J. Biol. Chem. 1999, 274, 9133-9136)]. Äîìåí
ÐÍ ñâ çûâàåò 3-ôîñôîèíîçèòèäû, êîòîðûå ñèíòåçèðóþòñ  ôîñôàòèäèëèíîçèò-3-êèíàçîé
(PI3K) ïðè ñòèìóë öèè ôàêòîðàìè ðîñòà, òàêèìè êàê ïîëó÷åííûé èç òðîìáîöèòîâ ôàêòîð
ðîñòà (PDGF), ôàêòîð ðîñòà íåðâîâ (NGF) è èíñóëèíîïîäîáíûé ôàêòîð ðîñòà (IFG-1)
[(Kulik et al., Mol Cell. Biol, 1997, 17, 1595-1606,); (Hemmings, B.A., Science, 1997, 275, 628-
630)]. Ñâ çûâàíèå ëèïèäà ñ äîìåíîì ÐÍ ñòèìóëèðóåò òðàíñëîêàöèþ ÀÊÒ íà ìåìáðàíàõ
ïëàçìû è îáëåã÷àåò ôîñôîðèëèðîâàíèå äðóãèìè ÐÍ-äîìåíñîäåðæàùèìè ïðîòåèíêèíàçàìè,
PDK1 ó Thr308, Thr309 è Thr305 äë  èçîôîðì ÀÊÒ 1, 2 è 3 ñîîòâåòñòâåííî. Âòîðà  äî ñèõ
ïîð íåèçâåñòíà  êèíàçà òðåáóåòñ  äë  ôîñôîðèëèðîâàíè  Ser473, Ser474 èëè Ser472 â Ñ-
êîíöåâûõ «õâîñòàõ» ÀÊÒ-1, -2 è -3 ñîîòâåòñòâåííî äë  ñîçäàíè  ïîëíîñòüþ
àêòèâèðîâàííîãî ôåðìåíòà ÀÊÒ.

Ïîñëå ðàñïîëîæåíè  íà ìåìáðàíå ÀÊÒ îïîñðåäóåò íåñêîëüêî ôóíêöèé â êëåòêå,
âêëþ÷àþùèõ ìåòàáîëè÷åñêèå äåéñòâè  èíñóëèíà (Calera, M.R. et al., J. Biol.
Chem. 1998, 273, 7201-7204), èíäóöèðîâàíèå äèôôåðåíöèàöèè è/èëè ïðîëèôåðàöèè,
ñèíòåç áåëêà è ñòðåññîâûå ðåàêöèè (Alessi, D.R. et al., Curr. Opin. Genet. Dev. 1998, 8, 55-
62).

Ïðî âëåíè  ðåãóë öèé èçìåíåííîé ÀÊÒ ïî âë þòñ  êàê ïðè ïîâðåæäåíèè, òàê è ïðè
çàáîëåâàíèè, ïðè÷åì íàèáîëåå âàæíûì  âë åòñ  ïðî âëåíèå åãî ïðè ðàêå. Ïåðâà  îöåíêà
ÀÊÒ áûëà ñâ çàíà ñ êàðöèíîìîé  è÷íèêîâ ÷åëîâåêà, êîãäà áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî
ýêñïðåññè  ÀÊÒ àìïëèôèöèðóåò â 15% ñëó÷àåâ (Cheng, J.Q. et al., Proc. Natl. Acad.
Sci. U.S.A. 1992, 89, 9267-9271). Áûëî òàêæå îáíàðóæåíî, ÷òî îíà ñâåðõýêñïðåññèðóåòñ  â
12% ñëó÷àåâ ïàíêðåàòè÷åñêèõ ðàêîâûõ çàáîëåâàíèé (Cheng, J. Q. et al., Proc. Natl.
Acad. Sci. U.S.A. 1996, 93, 3636-3641). Áûëî ïîêàçàíî, ÷òî ÀÊÒ-2 ñâåðõýêñïðåññèðóåòñ  â
12% êàðöèíîì  è÷íèêîâ è ÷òî àìïëèôèêàöè  ÀÊÒ îñîáåííî ÷àñòîé áûëà ó 50%
íåäèôôåðåíöèðîâàííûõ îïóõîëåé, ïîäòâåðæäà , ÷òî ÀÊÒ ìîæåò òàêæå áûòü àññîöèèðîâàíà
ñ àãðåññèâíîñòüþ îïóõîëè (Bellacosa, et al., Int. J. Cancer 1995, 64, 280-285).

Îáíàðóæåíî, ÷òî ÐÊÀ (èçâåñòíà  òàêæå êàê öÀÌÔ-çàâèñèìà  ïðîòåèíêèíàçà) ðåãóëèðóåò
ìíîãèå æèçíåííûå ôóíêöèè, âêëþ÷à  ìåòàáîëèçì ýíåðãèè, ãåííóþ òðàíñêðèïöèþ,
ïðîëèôåðàöèþ, äèôôåðåíöèàöèþ, ðåïðîäóêòèâíóþ ôóíêöèþ, ñåêðåöèþ, íåéðîííóþ
àêòèâíîñòü, ïàì òü, ñîêðàòèòåëüíóþ ñïîñîáíîñòü è äâèãàòåëüíóþ ôóíêöèþ (Beebe,
S.J., Semin. Cancer Biol. 1994, 5, 285-294). ÐÊÀ ïðåäñòàâë åò ñîáîé òåòðàìåðíûé
ãîìîôåðìåíò, êîòîðûé ñîäåðæèò äâå êàòàëèòè÷åñêèå ñóáúåäèíèöû, ñâ çàííûå ñ
ãîìîäèìåðíîé ðåãóë òîðíîé ñóáúåäèíèöåé (êîòîðà  äåéñòâóåò äë  èíãèáèðîâàíè 
êàòàëèòè÷åñêèõ ñóáúåäèíèö). Ïðè ñâ çûâàíèè öÀÌÔ (àêòèâàöè  ôåðìåíòà) êàòàëèòè÷åñêèå
ñóáúåäèíèöû äèññîöèèðóþò èç ðåãóë òîðíûõ ñóáúåäèíèö ñ îáðàçîâàíèåì àêòèâíîé
ñåðèí/òðåîíèíêèíàçû (McKnight, G.S. et al., Recent Prog. Horm. Res. 1988,44, pp. 307). Íà
ñåãîäí øíèé äåíü îáíàðóæåíû òðè èçîôîðìû êàòàëèòè÷åñêîé ñóáúåäèíèöû (Ñ-α, Ñ-β è
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Ñ-γ) (Beebe, S.J. et al., J. Biol. Chem. 1992, 267, 25505-25512), ïðè÷åì Ñ-α-ñóáúåäèíèöà
 âë åòñ  íàèáîëåå ýêñòåíñèâíî èçó÷åííîé â îñíîâíîì áëàãîäàð  åå ïîâûøåííîé
ýêñïðåññèè â ïåðâè÷íûõ è ìåòàñòàòè÷åñêèõ ìåëàíîìàõ (Becker, D. et al., Oncogene 1990, J,
1133). Íà ñåãîäí øíèé äåíü ñòðàòåãèè äë  ìîäóë öèè àêòèâíîñòè Ñ-α-ñóáúåäèíèöû
âêëþ÷àþò â ñåá  èñïîëüçîâàíèå àíòèòåë, ìîëåêóë, êîòîðûå áëîêèðóþò àêòèâíîñòü ÐÊÀ
ïîñðåäñòâîì «íàöåëèâàíè » íà ðåãóë òîðíûå äèìåðû è ýêñïðåññèè àíòèñìûñëîâûõ
îëèãîíóêëåîòèäîâ.

Ðèáîñîìíûå ïðîòåèíêèíàçû ð70S6K -1 è -2 òàêæå  âë þòñ  ÷ëåíàìè ïîäñåìåéñòâà AGC
ïðîòåèíêèíàç è êàòàëèçèðóþò ôîñôîðèëèðîâàíèå è ïîñëåäóþùóþ àêòèâàöèþ ðèáîñîìíîãî
áåëêà S6, êîòîðûé ïðèíèìàë ó÷àñòèå â òðàíñë öèîííîé ïîçèòèâíîé ðåãóë öèè ìÐÍÊ,
êîäèðóþùèõ êîìïîíåíòû àïïàðàòóðû ñèíòåçà áåëêîâ. Ýòè ìÐÍÊ ñîäåðæàò
îëèãîïèðèìèäèíîâûé òðàêò ó èõ 5'-òðàíñêðèïöèîííîãî íà÷àëüíîãî ñàéòà, íàçâàííîãî 5ÒÎÐ,
êîòîðûé, êàê áûëî îáíàðóæåíî,  âë åòñ  ñóùåñòâåííûì äë  èõ ðåãóë öèè íà
òðàíñë öèîííîì óðîâíå (Volarevic, S. et al., Prog. Nucleic Acid Res. Mol. Biol. 2001, 65, 101-
186). Ð70S6K-çàâèñèìîå ôîñôîðèëèðîâàíèå S6 ñòèìóëèðóåòñ  â îòâåò íà ðàçëè÷íûå
ãîðìîíû è ôàêòîðû ðîñòà â îñíîâíîì ÷åðåç ïóòü PI3K (Coffer, P.J. et al., Biochem.
Biophys. Res. Commun, 1994 198, 780-786), êîòîðûé ìîæåò áûòü ïîä ðåãóë öèåé mTOR,
ïîñêîëüêó ðàïàìèöèí äåéñòâóåò ñ èíãèáèðîâàíèåì àêòèâíîñòè Ð70S6K è áëîêèðîâàíèåì
ïðîòåèíñèíòàçû, îñîáåííî â ðåçóëüòàòå ðåãóë öèè ïî òèïó îáðàòíîé ñâ çè òðàíñë öèè
ýòèõ ìÐÍÊ, êîäèðóþùèõ ðèáîñîìíûå áåëêè (Kuo, C.J. et al., Nature 1992, 555, 70-73).

In vitro PDK1 êàòàëèçèðóåò ôîñôîðèëèðîâàíèå Thr252 â ïåòëå àêòèâàöèè
êàòàëèòè÷åñêîãî äîìåíà ð70, êîòîðûé  âë åòñ  íåäèñïåíñèðóåìûì äë  àêòèâíîñòè ð70
(Alessi, D.R., Curr. Biol, 1998, 8, 69-81). Èñïîëüçîâàíèå èññëåäîâàíè  ðàïàìèöèíà è äåëåöèè
ãåíà dp70S6K èç äðîçîôèë è Ð70S6K èç ìûøåé óñòàíîâèëî öåíòðàëüíóþ ðîëü ð70 êàê â
ðîñòå êëåòîê, òàê è â ïåðåäà÷å ñèãíàëà ïðîëèôåðàöèè.

3-Ôîñôîèíîçèòèä-çàâèñèìà  ïðîòåèíêèíàçà-1 (PDK1) èãðàåò êëþ÷åâóþ ðîëü â ðåãóë öèè
àêòèâíîñòè ð äà êèíàç, ïðèíàäëåæàùèõ ê ïîäñåìåéñòâó AGC ïðîòåèíêèíàç (Alessi, D. et
al., Biochem. Soc. Trans 2001, 29, 1). Îíè âêëþ÷àþò â ñåá  èçîôîðìû ïðîòåèíêèíàçû Â (ÐÊÂ,
èçâåñòíîé òàêæå êàê ÀÊÒ), ðèáîñîìíóþ S6-êèíàçó ð70 (S6K) (Avruch, J. et al., Prog. Mol.
Subcell. Biol. 2001, 26, 115) è ðèáîñîìíóþ S6-êèíàçó ð90 (Frödin, M. et al., EMBO
J. 2000, 19, 2924-2934). PDK1, îïîñðåäóþùà  ïåðåäà÷ó ñèãíàëà, àêòèâèðóåòñ  â îòâåò íà
èíñóëèí è ôàêòîðû ðîñòà è â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  êëåòêè ê ìåæêëåòî÷íîé ìàòðèöå
(ïåðåäà÷à ñèãíàëà èíòåãðèíà). Ïîñëå àêòèâàöèè ýòè ôåðìåíòû îïîñðåäóþò ìíîãèå äðóãèå
êëåòî÷íûå ñîáûòè  ôîñôîðèëèðîâàíèåì êëþ÷åâûõ ðåãóë òîðíûõ áåëêîâ, êîòîðûå èãðàþò
âàæíóþ ðîëü â ðåãóë öèè ïðîöåññîâ, òàêèõ êàê âûæèâàåìîñòü, ðîñò, ïðîëèôåðàöè  êëåòîê
è ðåãóë öè  ãëþêîçû [(Lawlor, M.A. et al., J. Cell Sci. 2001, 114, 2903-2910), (Lawlor, M.A. et
al., EMBO J. 2002, 21, 3728-3738)]. PDK1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé áåëîê èç 556 àìèíîêèñëîò ñ
N-êîíöåâûì êàòàëèòè÷åñêèì äîìåíîì è C-êîíöåâûì äîìåíîì ãîìîëîãèè ïëåêñòðèíà (ÐÍ),
êîòîðûé àêòèâèðóåò ñâîé ñóáñòðàò ôîñôîðèëèðîâàíèåì ýòèõ êèíàç ó èõ ïåòëè àêòèâàöèè
(Belham, C. et al., Curr. Biol. 1999, 9, R93-R96). Ìíîãèå ðàêîâûå çàáîëåâàíè  ÷åëîâåêà, â
òîì ÷èñëå ïðîñòàòû è NSCL, èìåþò ïîâûøåííóþ ôóíêöèþ ïóòè ïåðåäà÷è ñèãíàëà PDK1
âñëåäñòâèå ð äà õàðàêòåðíûõ ãåíåòè÷åñêèõ ñîáûòèé, òàêèõ êàê ìóòàöèè PTEN è
ñâåðõýêñïðåññè  íåêîòîðûõ êëþ÷åâûõ ðåãóë òîðíûõ áåëêîâ [(Graff, J.R., Expert Opin.
Ther. Targets 2002, 6, 103-113), (Brognard, J., et al., Cancer Res. 2001, 61, 3986-
3997)]. Èíãèáèðîâàíèå PDK1 êàê ïîòåíöèàëüíûé ìåõàíèçì ëå÷åíè  ðàêà áûëî
äåìîíñòðèðîâàíî òðàíñôèöèðîâàíèåì PTEN-îòðèöàòåëüíîé ðàêîâîé êëåòî÷íîé ëèíèè
÷åëîâåêà (U87MG) ñ àíòèñìûñëîâûìè îëèãîíóêëåîòèäàìè, íàïðàâëåííûìè ïðîòèâ PDK1.
Îáðàçîâàâøååñ  ïîíèæåíèå â óðîâí õ áåëêà PDK1 ïðèâîäèò ê ñíèæåíèþ êëåòî÷íîé
ïðîëèôåðàöèè è âûæèâàåìîñòè (Flynn, P., et al., Curr. Biol. 2000, 10, 1439-1442).
Ñëåäîâàòåëüíî, ðàçðàáîòêà èíãèáèòîðîâ ñàéòà ñâ çûâàíè  ÀÒÔ PDK1 ïðåäîñòàâë åò ñðåäè
äðóãèõ ëå÷åíèé öåëü äë  õèìèîòåðàïèè ðàêà.

Èíîé äèàïàçîí ãåíîòèïîâ ðàêîâûõ êëåòîê îòíîñèòñ  ê ïðî âëåíèþ ñëåäóþùèõ øåñòè
ñóùåñòâåííûõ ÷åðåäîâàíèé â êëåòî÷íîé ôèçèîëîãèè: ñàìîäîñòàòî÷íîñòü â ïîäà÷å ñèãíàëà
ðîñòà, óêëîíåíèå îò àïîïòîçà, èíòåíñèâíîñòü äë  ïîäà÷è èíãèáèðóþùåãî ðîñò ñèãíàëà,
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áåçãðàíè÷íûé ðåïëèêàòèâíûé ïîòåíöèàë, íåïðåðûâíûé àíãèîãåíåç è èíâàçè  òêàíè,
ïðèâîä ùà  ê ìåòàñòàçàì (Hanahan, D. et al., Cell 2000, 100, 57-70). PDK1  âë åòñ 
êðèòè÷åñêèì ìåäèàòîðîì ïóòè ïîäà÷è ñèãíàëà PI3K, êîòîðûé ðåãóëèðóåò ìóëüòèòóäó
êëåòî÷íîé ôóíêöèè, âêëþ÷àþùåé ðîñò, ïðîëèôåðàöèþ è âûæèâàíèå. Ñëåäîâàòåëüíî,
èíãèáèðîâàíèå ýòîãî ïóòè ìîæåò âëè òü íà ÷åòûðå èç øåñòè îïðåäåëåííûõ óñëîâèé äë 
ðàçâèòè  ðàêà. Ïðåäïîëàãàåòñ , ÷òî êàê òàêîâîé èíãèáèòîð PDK1 ìîæåò îêàçûâàòü
äåéñòâèå íà ðîñò î÷åíü øèðîêîãî äèàïàçîíà ðàêîâûõ çàáîëåâàíèé ÷åëîâåêà.

Â ÷àñòíîñòè, ïîâûøåííûå óðîâíè àêòèâíîñòè ïóòè PI3K íåïîñðåäñòâåííî ñâ çàíû ñ
ðàçâèòèåì ð äà ðàêîâûõ çàáîëåâàíèé ÷åëîâåêà, ðàçâèòèåì äî àãðåññèâíîãî ðåçèñòåíòíîãî
ñîñòî íè  (ïðèîáðåòåííà  ðåçèñòåíòíîñòü ê õèìèîòåðàïè ì) è ïëîõèì ïðîãíîçîì. Òàêóþ
ïîâûøåííóþ àêòèâíîñòü îòíîñèëè ê ð äó êëþ÷åâûõ ñîáûòèé, âêëþ÷àþùèõ â ñåá 
ïîíèæåííóþ àêòèâíîñòü íåãàòèâíûõ ðåãóë òîðîâ ïóòè, òàêèõ êàê ôîñôàòàçà PTEN,
àêòèâèðóþùèå ìóòàöèè ïîçèòèâíûõ ðåãóë òîðîâ ïóòè, òàêèõ êàê Ras, è ñâåðõýêñïðåññè 
êîìïîíåíòîâ ñàìîãî ïóòè, òàêîãî êàê ÐÊÂ, ïðè÷åì ïðèìåðû èõ âêëþ÷àþò ãîëîâíîé ìîçã
(ãëèîìà), ìîëî÷íóþ æåëåçó, ãîëîâó è øåþ, ïî÷êè, ëåãêèå, ïå÷åíü, ìåëàíîìó,  è÷íèêè,
ïîäæåëóäî÷íóþ æåëåçó, ïðîñòàòó, ñàðêîìó, ùèòîâèäíóþ æåëåçó [(Teng, D.H. et al.,
Cancer Res., 1997 57, 5221-5225), (Brognard, J. et al., Cancer Res., 2001, 61, 3986-3997),
(Cheng, J.Q. et al., Proc. Natl. Acad.Sci. 1996, 93, 3636-3641), (Int. J. Cancer 1995, 64, 280),
(Graff, J.R., Expert Opin. Ther. Targets 2002, 6, 103-113), (Am. J. Pathol. 2001, 159, 431)].

Êðîìå òîãî, ïîíèæåíèå ôóíêöèè ïóòè ïîñðåäñòâîì ãåííîãî "knockout", ãåííîãî
"knockdown", äîìèíàíòíûå îòðèöàòåëüíûå èññëåäîâàíè  è èíãèáèòîðû â âèäå ìàëåíüêèõ
ìîëåêóë ïóòè ïðîäåìîíñòðèðîâàëè ðåâåðñèþ ìíîãèõ ôåíîòèïîâ ðàêà in vitro (íåêîòîðûå
èññëåäîâàíè  äåìîíñòðèðîâàëè òàêæå àíàëîãè÷íîå äåéñòâèå in vivo), òàêóþ êàê
áëîêèðîâàíèå ïðîëèôåðàöèè, ñíèæàëè âûæèâàíèå è ñåíñèáèëèçèðîâàëè ðàêîâûå êëåòêè ê
âîçäåéñòâèþ õèìèîòåðàïèè ðàçëè÷íûõ òèïîâ â ð äå êëåòî÷íûõ ëèíèé, îòíîñ ùèõñ  ê
ðàêîâûì çàáîëåâàíè ì ñëåäóþùèõ îðãàíîâ: ïîäæåëóäî÷íîé æåëåçû [(Cheng, J.Q. et al.,
Proc. Natl. Acad. Sci. 1996, 93, 3636-3641), (Neoplasia 2001, 3, 278)], ëåãêèõ [(Brognard, J. et
al., Cancer Res. 2001, 61, 3986-3997), (Neoplasia 2001, 3, 278)],  è÷íèêîâ [(Hayakawa, J. et
al., Cancer Res. 2000, 60, 5988-5994), (Neoplasia 2001, 3, 278)], ìîëî÷íîé æåëåçû
(Mol. Cancer Ther. 2002, 1, 707), ïð ìîé êèøêè [(Neoplasia 2001, 3, 278), (Arico, S. et al.,
J. Biol. Chem. 2002, 277, 27613-27621)], øåè (Neoplasia 2001, 3, 278), ïðîñòàòû
[(Endocrinology 2001, 142, 4795), (Thakkar, H. et al. J. Biol. Chem. 2001, 276, 38361-38369),
(Chen, X. et al., Oncogene 2001, 20, 6073-6083)] è ãîëîâíîãî ìîçãà (ãëèîáëàñòîìà) [(Flynn,
P. et al., Curr. Biol. 2000, 10,1439-1442)].

Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì ñóùåñòâóåò ïîòðåáíîñòü â ðàçðàáîòêå èíãèáèòîðîâ ïîäñåìåéñòâ
ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
ÐÊÂ), ïðîòåèíêèíàç CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK, êîòîðûå  âë þòñ  ïðèìåíèìûìè ïðè
ëå÷åíèè ðàçëè÷íûõ çàáîëåâàíèé èëè ñîñòî íèé, ñâ çàííûõ ñ àêòèâàöèåé ïîäñåìåéñòâà
ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK, îñîáåííî ïðèâåðæåííûõ íåàäåêâàòíûì ëå÷åíè ì,
â íàñòî ùåå âðåì  ïðèãîäíûì äë  áîëüøåé ÷àñòè ýòèõ çàáîëåâàíèé.

Òåïåðü îáíàðóæåíî, ÷òî ñîåäèíåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè  âë þòñ  ýôôåêòèâíûìè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ ïîäñåìåéñòâà
ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
ÐÊÂ), ïðîòåèíêèíàç CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  ýòè ñîåäèíåíè   âë þòñ  ýôôåêòèâíûìè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ
ïðîòåèíêèíàç FLT-3, JAK-3, PDK-1 è/èëè SYK. Ýòè ñîåäèíåíè  èìåþò îáùóþ ôîðìóëó I:
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èëè  âë þòñ  èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûìè ñîë ìè, ãäå R1, R2, R3, R4 è R5 èìåþò
çíà÷åíè , óêàçàííûå íèæå.

Óêàçàííûå ñîåäèíåíè  è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè  âë þòñ  ïðèìåíèìûìè äë 
ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè ðàçëè÷íûõ çàáîëåâàíèé, âêëþ÷àþùèõ â ñåá , íî íå
îãðàíè÷èâàþùèõñ  ïåðå÷èñëåííûì, áîëåçíü ñåðäöà, äèàáåò, áîëåçíü Àëüöãåéìåðà,
íàðóøåíè  èììóíîäåôèöèòà, âîñïàëèòåëüíûå çàáîëåâàíè , ãèïåðòåíçèþ, àëëåðãè÷åñêèå
çàáîëåâàíè , àóòîèììóííûå çàáîëåâàíè , äåñòðóêòèâíûå êîñòíûå íàðóøåíè , òàêèå êàê
îñòåîïîðîç, ïðîëèôåðàòèâíûå çàáîëåâàíè , èíôåêöèîííûå çàáîëåâàíè , çàáîëåâàíè ,
èììóíîëîãè÷åñêè îïîñðåäîâàííûå, è âèðóñíûå çàáîëåâàíè . Ýòè êîìïîçèöèè  âë þòñ 
òàêæå ïðèìåíèìûìè â ñïîñîáàõ ïðåäóïðåæäåíè  ãèáåëè êëåòîê è ãèïåðïëàçèè è,
ñëåäîâàòåëüíî ìîãóò ïðèìåí òüñ  äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè ðåïåðôóçèè/èøåìèè ïðè
óäàðå, ñåðäå÷íûõ ïðèñòóïîâ è ãèïîêñèè îðãàíà. Êîìïîçèöèè  âë þòñ  òàêæå ïðèìåíèìûìè
â ñïîñîáàõ ïðîôèëàêòèêè èíäóöèðîâàííîé òðîìáèíîì àãðåãàöèè òðîìáîöèòîâ. Êîìïîçèöèè
 âë þòñ  îñîáåííî ïðèìåíèìûìè äë  ëå÷åíè  òàêèõ íàðóøåíèé, êàê õðîíè÷åñêèé
ìèåëîãåííûé ëåéêîç (CML), îñòðûé ìèåëîèäíûé ëåéêîç (AML), îñòðûé ïðîìèåëîöèòíûé
ëåéêîç (APL), ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, àñòìà, îñòåîàðòðèò, èøåìè , ðàê (âêëþ÷àþùèé, íî íå
îãðàíè÷èâàþùèéñ  ïåðå÷èñëåííûì, ðàê  è÷íèêîâ, ðàê ìîëî÷íîé æåëåçû è
ýíäîìåòðèàëüíûé ðàê), çàáîëåâàíèå ïå÷åíè, âêëþ÷à  ïå÷åíî÷íóþ èøåìèþ, çàáîëåâàíèå
ñåðäöà, òàêîå êàê èíôàðêò ìèîêàðäà è çàñòîéíà  ñåðäå÷íà  íåäîñòàòî÷íîñòü, ïàòîãåííûå
èììóííûå ñîñòî íè , âêëþ÷àþùèå â ñåá  àêòèâàöèþ Ò-êëåòîê, è íåéðîäåãåíåðàòèâíûå
íàðóøåíè .

1. Îáùåå îïèñàíèå ñîåäèíåíèé èçîáðåòåíè :
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíèþ ôîðìóëû I:

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè,
ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè Y-R', ãäå Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííóþ Ñ1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ ìåòèëåíîâûõ çâåíüåâ
íåîá çàòåëüíî è íåçàâèñèìî çàìåíåíû íà -Î-, -S-, -NR-, -OCO-, -ÑÎÎ- èëè -ÑÎ;

â êàæäîì ñëó÷àå R íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííóþ Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó, â êàæäîì ñëó÷àå R' íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé âîäîðîä èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç Ñ1-6àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû, 3-8-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ
íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 8-12-÷ëåííîé íàñûùåííîé, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîé èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö, èìåþùåé 0-5
ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè R è R', äâà
ñëó÷à  R èëè äâà ñëó÷à  R' âç òû âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ñ
îáðàçîâàíèåì íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî 3-12-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî èëè áèöèêëè÷åñêîãî
êîëüöà, èìåþùåãî 0-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(T)nAr1 èëè -(Ò)nCy1, ãäå Ò ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííóþ Ñ1-4àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé îäíî ìåòèëåíîâîå çâåíî Ò íåîá çàòåëüíî
çàìåíåíî íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-, -CO-, -ÑÎÑÎ-, -CONR-, -NRCO-
, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-, -OCONR-, -NRNR-, -NRSO2NR-, -SO-,
-SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; n ðàâíî 0 èëè 1; Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííóþ àðèëüíóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç 5-6-÷ëåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî èëè 8-12-
÷ëåííîãî áèöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-5 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç
àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû; è Cy1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó,

Ñòðàíèöà: 15

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 350 606 C2

âûáðàííóþ èç 3-7-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî
êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû,
èëè 8-12-÷ëåííîé íàñûùåííîé èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö,
èìåþùåé 0-5 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

èëè R1 è R2, âç òûå âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, îáðàçóþò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ 5-8-
÷ëåííîå ìîíîöèêëè÷åñêîå èëè 8-12-÷ëåííîå áèöèêëè÷åñêîå íàñûùåííîå, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîå èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîå êîëüöî, èìåþùåå 0-3 äîïîëíèòåëüíûõ
ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

ãäå Ar1, Cy1 èëè ëþáîå êîëüöî, îáðàçîâàííîå R1 è R2, âç òûõ âìåñòå,  âë þòñ , êàæäîå
íåçàâèñèìî, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûìè õ íåçàâèñèìûìè ãðóïïàìè Q-Rx, ãäå õ ðàâíî 0-
5, Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü èëè Ñ1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ
ìåòèëåíîâûõ çâåíüåâ Q íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-
, -CO-, -ÑÎÑÎ-, -CONR-, -NRCO-, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-
, -OCONR-, -NRNR-, -NRSO2NR-, -SO-, -SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; â êàæäîì ñëó÷àå Rõ

ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íåçàâèñèìî, R', ãàëîãåí, NO2, CN, OR', SR', N(R')2, NR'COR',
NR'CONR'2, NR'CO2R', COR', CO2R', OCOR', CON(R')2, OCON(R')2, SOR', SO2R', SO2N(R')2,
NR'SO2R', NR'SO2N(R')2, COCOR' èëè ÑÎÑÍ2COR';

R3 ñâ çàí ñ àòîìîì àçîòà ëèáî â 1-, ëèáî â 2-ïîëîæåíèè êîëüöà è ïðåäñòàâë åò ñîáîé
(L)mAr2 èëè (L)mCy2, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííóþ Ñ1-4àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé îäíî ìåòèëåíîâîå çâåíî L íåîá çàòåëüíî
çàìåíåíî íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-, -CO-, -COCO-,-CONR-, -NRCO-
, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-, -OCONR-, -NRNR-, -NRSO2NR-, -SO-,
-SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; m ðàâíî 0 èëè 1; Ar2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííóþ àðèëüíóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç 5-6-÷ëåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî èëè 8-12-
÷ëåííîãî áèöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-5 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç
àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû; è Cy2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó,
âûáðàííóþ èç 3-7-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî
êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû,
èëè 8-12-÷ëåííîé íàñûùåííîé èëè ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö,
èìåþùåé 0-5 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû; ãäå Ar2

è Cy2, êàæäûé íåçàâèñèìî, íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû ãðóïïàìè Z-Ry, ãäå y ðàâíî 0-5, Z
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü èëè Ñ1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ ìåòèëåíîâûõ
çâåíüåâ Z íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-, -CO-, -ÑÎÑÎ-
, -CONR-, -NRCO-, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-, -OCONR-, -NRNR-
, -NRSO2NR-, -SO-, -SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; â êàæäîì ñëó÷àå Ry ïðåäñòàâë åò ñîáîé,
íåçàâèñèìî, R', ãàëîãåí, NO2,  CN, OR', SR', N(R')2, NR'COR', NR'CONR'2, NR'CO2R', COR',
CO2R', OCOR', CON(R')2, OCON(R')2, SOR', SO2R', SO2N(R')2, NR'SO2R', NR'SO2N(R')2,
COCOR' èëè ÑÎÑÍ2COR';

R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè Ñ1-6àëêèë, ïðè óñëîâèè ÷òî, êîãäà R5 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R4 òàêæå ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;

R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè R3 è R5, âç òûå âìåñòå, îáðàçóþò íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç 5-7-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî
èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 8-10-÷ëåííîé íàñûùåííîé,
÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîé èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö,
èìåþùåé 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, è

ãäå ëþáîå êîëüöî, îáðàçîâàííîå R3 è R5, âç òûìè âìåñòå,  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûì äî ï òè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç W-Rw, ãäå W ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ñâ çü èëè Ñ1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ ìåòèëåíîâûõ çâåíüåâ W
íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-, -CO-, -ÑÎÑÎ, -CONR-
, -NRCO-, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-, -OCONR-, -NRNR-
, -NRSO2NR-, -SO-, -SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; â êàæäîì ñëó÷àå RW ïðåäñòàâë åò ñîáîé,
íåçàâèñèìî, R', ãàëîãåí, NO2, CN, OR', SR', N(R')2, NR'COR', NR'CONR'2, NRCO2R', COR',
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CO2R', OCOR', CON(R')2, OCON(R')2, SOR', SO2R', SO2N(R')2, NR'SO2R', NR'SO2N(R')2,
COCOR' èëè ÑÎÑÍ2COR'.

Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ñîáëþäàåòñ  îäíî
èëè íåñêîëüêî èëè âñå èç ñëåäóþùèõ óñëîâèé:

à) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ôåíèë è R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
âîäîðîä, òîãäà R2 íå  âë åòñ 

i) íåçàìåùåííûì ôåíèëîì;
ii) íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì;
iii) áåíçèëîì, çàìåùåííûì î-OMe;
iv) -(C=S)NH(C=O)ôåíèëîì;
v) ; èëè

vi) -(Ñ=S)NH-íàôòèëîì èëè -(Ñ=Î)íàôòèëîì, èëè
b) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôåíèë, òîãäà R2 íå

 âë åòñ  ôåíèëîì, çàìåùåííûì â ïàðàïîëîæåíèè îêñàçîëîì, òèàçîëîì, òèàäèàçîëîì,
îêñàäèàçîëîì, òåòðàçîëîì, òðèàçîëîì, äèàçîëîì èëè ïèðàçîëîì;

ñ) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèíäèîí èëè öèêëîãåêñèë è R1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R2 íå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, îäíîâðåìåííî
çàìåùåííûé îäíîé ãðóïïîé OMe â ìåòàïîëîæåíèè è îäíîé ãðóïïîé îêñàçîëà â
ïàðàïîëîæåíèè;

d) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-Cl-ôåíèë èëè 3,4-äè-Cl-ôåíèë, òîãäà R2 íå
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ï-Cl-ôåíèë;

å) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ïèðèìèäèíèë, òîãäà R2 íå  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì ôåíèëîì, ï-ÎÌå-çàìåùåííûì ôåíèëîì, ï-OEt-çàìåùåííûì ôåíèëîì èëè
î-ÎÌå-çàìåùåííûì ôåíèëîì, èëè, êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-Ìå-ïèðèìèäèíèë èëè
4,6-äèìåòèëïèðèìèäèíèë, òîãäà R2 íå  âë åòñ  íåçàìåùåííûì ôåíèëîì;

f) èñêëþ÷àþòñ  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I:

g) êîãäà R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 3-ïèðèäèíèë è R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R3

íå  âë åòñ  òðèìåòîêñèáåíçîèëîì;
h) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë è R1 ïðåäñòàâë åò

ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R2 íå ìîæåò áûòü -(C=S)NH(C=O)ôåíèëîì, -(Ñ=Î)NHôåíèëîì, -(Ñ=
S)NHôåíèëîì èëè -(Ñ=Î)ÑÍ2(Ñ=Î)ôåíèëîì;

i) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé áåíçèë,
òîãäà R3 íå ìîæåò áûòü òèàäèàçîëîì, çàìåùåííûì íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì ôåíèëîì;

j) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë è R3

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë, òîãäà R2 íå ìîæåò áûòü çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
CF3, Me, OMe, Br èëè Cl;

k) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë, òîãäà R3 íå
 âë åòñ  íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì, íåçàìåùåííûì õèíîëèíîì, íåçàìåùåííûì ôåíèëîì
èëè íåçàìåùåííûì èçîõèíîëèíîì;

l) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé
õèíîëèí, òîãäà R3 íå ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì èëè íåçàìåùåííûì
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õèíîëèíîì;
m) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé

èçîõèíîëèí èëè íåçàìåùåííûé íàôòèë, òîãäà R3 íå  âë åòñ  íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì;
n) èñêëþ÷åíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, èìåþùèå îáùóþ ñòðóêòóðó:

,

â êîòîðîé R1,R2 è R3 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå, Ì è Ê ïðåäñòàâë þò ñîáîé Î èëè
Í2, ïðè óñëîâèè ÷òî Ê è Ì  âë þòñ  ðàçíûìè, À è Â ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
êàæäûé, -ÑÍ2-, -NH-, -N-àëêèë, N-àðàëêèë, -NCORa, -NCONHRb èëè -NCSNHRb, ãäå Ra

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë èëè àðàëêèë è Rb ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêèë ñ
íåðàçâåòâëåííîé èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, àðàëêèë èëè àðèë, êîòîðûé ìîæåò áûòü ëèáî
íåçàìåùåííûì ëèáî çàìåùåííûì îäíèì èëè íåñêîëüêèìè àëêèëüíûìè è/èëè
ãàëîãåíàëêèëüíûìè çàìåñòèòåë ìè;

î) èñêëþ÷åíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, èìåþùèå îáùóþ ñòðóêòóðó:
,

â êîòîðîé R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå, è r è s ðàâíû, êàæäûé íåçàâèñèìî,
0, 1, 2, 3 èëè 4, ïðè óñëîâèè ÷òî ñóììà s è r ðàâíà, ïî ìåíüøåé ìåðå, 1;

ð) èñêëþ÷åíî ëþáîå îäíî èëè íåñêîëüêî èëè âñå èç ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, èìåþùèõ
ñëåäóþùèå ñòðóêòóðû:
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ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH(CH)(Ph)C=O(Ph);

ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ôåíèë èëè ôåíèë, çàìåùåííûé ÎÌå, Cl èëè
Ìå;

,

ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ôåíèë èëè ôåíèë, çàìåùåííûé ÎÌå, Cl, Ìå,
ÎÌå, èëè R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé áåíçèë;
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,

ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðàëêèë è Rc è Rd ïðåäñòàâë þò
ñîáîé, êàæäûé íåçàâèñèìî, Ìå, âîäîðîä, ÑÍ2Cl èëè Cl;

ãäå Re ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë;
,

ãäå R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ìå, ÎÌå, Br èëè Cl; èëè

q) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë è m ðàâíî 1, òîãäà L íå ìîæåò áûòü -ÑÎ-, -ÑÎÑÍ2- èëè
-ÑÎÑÍ=ÑÍ-.

Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîãäà R1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé ôåíèë è m ðàâíî 1, òîãäà L íå ìîæåò áûòü -ÑÎ-, -CS-, -CONR-, -CSNR-
, -SO2-, -SO2NR-, -COSO2- èëè -CSSO2-.

Ñîåäèíåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  âêëþ÷àþò â ñåá  ñîåäèíåíè , â îáùåì îïèñàííûå
âûøå, è äîïîëíèòåëüíî èëëþñòðèðîâàíû îïèñàííûìè çäåñü êëàññàìè, ïîäêëàññàìè è
âèäàìè. Áóäóò ïðèìåí òüñ  èñïîëüçóåìûå çäåñü ñëåäóþùèå îïðåäåëåíè , åñëè íå óêàçàíî
îñîáî. Äë  öåëåé äàííîãî èçîáðåòåíè  õèìè÷åñêèå ýëåìåíòû èäåíòèôèöèðóþò â
ñîîòâåòñòâèè ñ Ïåðèîäè÷åñêîé òàáëèöåé ýëåìåíòîâ, âåðñèè CAS, Handbook of Chemistry
and Physics, 75th Ed. Êðîìå òîãî, îáùèå ïðèíöèïû îðãàíè÷åñêîé õèìèè îïèñûâàþòñ  â
"Organic Chemistry", Thomas Sorrell, University Science Books, Sausalito: 1999, and
"March's Advanced Organic Chemistry", 5th Ed., Ed.: Smith, M.B. and March, J., John Wiley &
Sons, New York: 2001, ïîëíîå ñîäåðæàíèå êîòîðîé òàêèì îáðàçîì âêëþ÷àåòñ  â êà÷åñòâå
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ññûëêè.
Êàê îïèñàíî çäåñü, ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû îäíèì

èëè íåñêîëüêèìè çàìåñòèòåë ìè, òàêèìè, êàê èëëþñòðèðîâàíû â îáùåì âûøå èëè
ïðèâîä òñ  â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ êîíêðåòíûìè êëàññàìè, ïîäêëàññàìè è âèäàìè
èçîáðåòåíè . Äîëæíî áûòü ïðèí òî, ÷òî ôðàçó «íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé» èñïîëüçóþò
âçàèìîçàìåí åìûì îáðàçîì ñ ôðàçîé «çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé». Â îáùåì òåðìèí
«çàìåùåííûé» âíå çàâèñèìîñòè îò òîãî, ïðåäøåñòâóåò ëè åìó òåðìèí «íåîá çàòåëüíî» èëè
íåò, îòíîñèòñ  ê çàìåíå ðàäèêàëîâ âîäîðîäà â äàííîé ñòðóêòóðå ðàäèêàëîì îïðåäåëåííîãî
çàìåñòèòåë . Åñëè íå îãîâîðåíî îñîáî, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííà  ãðóïïà ìîæåò èìåòü
çàìåñòèòåëü ó êàæäîãî çàìåùàåìîãî ïîëîæåíè  ãðóïïû, è êîãäà áîëåå ÷åì îäíî ïîëîæåíèå
â ëþáîé äàííîé ñòðóêòóðå ìîæåò áûòü çàìåùåíî áîëåå ÷åì îäíèì çàìåñòèòåëåì,
âûáðàííûì èç îïðåäåëåííîé ãðóïïû, çàìåñòèòåëè ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè
ðàçëè÷íûìè â ðàçíûõ ïîëîæåíè õ. Êîìáèíàöèè çàìåñòèòåëåé, ðàññìàòðèâàåìûå äàííûì
èçîáðåòåíèåì,  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíî òàêèìè, ÷òîáû îíè ïðèâåëè ê îáðàçîâàíèþ
ñòàáèëüíûõ èëè õèìè÷åñêè âîçìîæíûõ ñîåäèíåíèé. Òåðìèí «ñòàáèëüíûé», èñïîëüçóåìûé
çäåñü, îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì, êîòîðûå ïî ñóùåñòâó íå èçìåí þòñ , êîãäà èõ
ïîäâåðãàþò îáðàáîòêå â óñëîâè õ èõ ïîëó÷åíè , îïðåäåëåíè  è ïðåäïî÷òèòåëüíî èõ
âûäåëåíè , î÷èñòêè è ïðèìåíåíè  äë  îäíîé èëè íåñêîëüêèõ îïèñàííûõ çäåñü öåëåé. Â
íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñòàáèëüíîå ñîåäèíåíèå èëè õèìè÷åñêè âîçìîæíîå
ñîåäèíåíèå  âë åòñ  ñîåäèíåíèåì, êîòîðîå ïî ñóùåñòâó íå èçìåí åòñ  ïðè òåìïåðàòóðå
40°Ñ èëè íèæå, â îòñóòñòâèå âëàãè èëè äðóãèõ õèìè÷åñêè ðåàêöèîííûõ óñëîâèé â òå÷åíèå,
ïî ìåíüøåé ìåðå, íåäåëè.

Òåðìèí «àëèôàòè÷åñêèé» èëè «àëèôàòè÷åñêà  ãðóïïà», èñïîëüçóåìûé çäåñü, îçíà÷àåò
ïð ìóþ (ò.å. íåðàçâåòâëåííóþ) èëè ðàçâåòâëåííóþ, çàìåùåííóþ èëè íåçàìåùåííóþ
óãëåâîäîðîäíóþ öåïü, êîòîðà   âë åòñ  ïîëíîñòüþ íàñûùåííîé èëè êîòîðà  ñîäåðæèò
îäíî èëè íåñêîëüêî íåíàñûùåííûõ çâåíüåâ, èëè ìîíîöèêëè÷åñêèé óãëåâîäîðîä èëè
áèöèêëè÷åñêèé óãëåâîäîðîä, êîòîðûé  âë åòñ  ïîëíîñòüþ íàñûùåííûì èëè êîòîðûé
ñîäåðæèò îäíî èëè íåñêîëüêî íåíàñûùåííûõ çâåíüåâ, íî êîòîðûé íå  âë åòñ 
àðîìàòè÷åñêèì (ýòî îòíîñèòñ  òàêæå çäåñü ê «êàðáîöèêëó», «öèêëîàëèôàòè÷åñêîìó» èëè
«öèêëîàëêèëó»), êîòîðûé èìååò îäíó òî÷êó ïðèñîåäèíåíè  ê îñòàëüíîé ÷àñòè ìîëåêóëû.
Åñëè íå îãîâîðåíî îñîáî, àëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû ñîäåðæàò 1-20 àëèôàòè÷åñêèõ àòîìîâ
óãëåðîäà. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû ñîäåðæàò 1-10
àëèôàòè÷åñêèõ àòîìîâ óãëåðîäà. Â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû
ñîäåðæàò 1-8 àëèôàòè÷åñêèõ àòîìîâ óãëåðîäà. Åùå â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè 
àëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû ñîäåðæàò 1-6 àëèôàòè÷åñêèõ àòîìîâ óãëåðîäà è â äðóãèõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  àëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû ñîäåðæàò 1-4 àëèôàòè÷åñêèõ àòîìà óãëåðîäà. Â
íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  òåðìèí «öèêëîàëèôàòè÷åñêèé» (èëè «êàðáîöèêë» èëè
«öèêëîàëêèë») îòíîñèòñ  ê ìîíîöèêëè÷åñêîìó Ñ3-Ñ8-óãëåâîäîðîäó èëè
áèöèêëè÷åñêîìó Ñ8-Ñ12-óãëåâîäîðîäó, êîòîðûé  âë åòñ  ïîëíîñòüþ íàñûùåííûì èëè
êîòîðûé ñîäåðæèò îäíî èëè íåñêîëüêî íåíàñûùåííûõ çâåíüåâ, íî êîòîðûé íå  âë åòñ 
àðîìàòè÷åñêèì è êîòîðûé èìååò îäíó òî÷êó ïðèñîåäèíåíè  ê îñòàëüíîé ÷àñòè ìîëåêóëû è â
êîòîðîì ëþáîå îòäåëüíîå êîëüöî â óêàçàííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìå êîëåö èìååò 3-7
÷ëåíîâ. Ïîäõîä ùèå àëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ 
ïåðå÷èñëåííûì, íåðàçâåòâëåííûå èëè ðàçâåòâëåííûå, çàìåùåííûå èëè íåçàìåùåííûå
àëêèëüíûå, àëêåíèëüíûå, àëêèíèëüíûå ãðóïïû è èõ ñî÷åòàíè  (ãèáðèäû), òàêèå êàê
(öèêëîàëêèë)àëêèë, (öèêëîàëêåíèë)àëêèë èëè (öèêëîàëêèë)àëêåíèë.

Òåðìèí «ãåòåðîàëèôàòè÷åñêèé», èñïîëüçóåìûé çäåñü, îçíà÷àåò àëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû,
â êîòîðûõ îäèí èëè äâà àòîìà óãëåðîäà íåçàâèñèìî çàìåíåíû îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
àòîìàìè êèñëîðîäà, ñåðû, àçîòà èëè êðåìíè . Ãåòåðîàëèôàòè÷åñêèå ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåùåííûìè èëè íåçàìåùåííûìè, ðàçâåòâëåííûìè èëè íåðàçâåòâëåííûìè,
öèêëè÷åñêèìè èëè àöèêëè÷åñêèìè è âêëþ÷àþò â ñåá  «ãåòåðîöèêë», «ãåòåðîöèêëèë»,
«ãåòåðîöèêëîàëèôàòè÷åñêèå» èëè «ãåòåðîöèêëè÷åñêèå» ãðóïïû.

Òåðìèí «ãåòåðîöèêë», «ãåòåðîöèêëèë», «ãåòåðîöèêëîàëèôàòè÷åñêà » èëè
«ãåòåðîöèêëè÷åñêà  ãðóïïà», èñïîëüçóåìûé çäåñü, îçíà÷àåò íåàðîìàòè÷åñêèå
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ìîíîöèêëè÷åñêèå, áèöèêëè÷åñêèå èëè òðèöèêëè÷åñêèå ñèñòåìû êîëåö, â êîòîðûõ îäèí èëè
íåñêîëüêî ÷ëåíîâ êîëåö  âë þòñ  íåçàâèñèìî âûáðàííûìè ãåòåðîàòîìàìè. Â íåêîòîðûõ
âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  «ãåòåðîöèêë», «ãåòåðîöèêëèë», «ãåòåðîöèêëîàëèôàòè÷åñêà »
èëè «ãåòåðîöèêëè÷åñêà » ãðóïïà èìååò îò òðåõ äî ÷åòûðíàäöàòè ÷ëåíîâ, ãäå îäèí èëè
íåñêîëüêî ÷ëåíîâ êîëüöà  âë þòñ  ãåòåðîàòîìàìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç êèñëîðîäà,
ñåðû, àçîòà èëè ôîñôîðà, è ãäå êàæäîå êîëüöî  âë åòñ  3-7-ìè ÷ëåííûì êîëüöîì.

Òåðìèí «ãåòåðîàòîì» îçíà÷àåò îäèí èëè íåñêîëüêî àòîìîâ êèñëîðîäà, ñåðû, àçîòà,
ôîñôîðà èëè êðåìíè  (â òîì ÷èñëå ëþáóþ îêèñëåííóþ ôîðìó àçîòà, ñåðû, ôîñôîðà èëè
êðåìíè , êâàòåðíèçîâàííóþ ôîðìó ëþáîãî àçîòèñòîãî îñíîâàíè  èëè çàìåùàåìûé àòîì
àçîòà ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, íàïðèìåð, N (êàê â 3,4-äèãèäðî-2Í-ïèððîëèëå), NH
(êàê â ïèððîëèäèíèëå) èëè NR+ (êàê â N-çàìåùåííîì ïèððîëèäèíèëå)).

Òåðìèí «íåíàñûùåííûé», èñïîëüçóåìûé çäåñü, îçíà÷àåò, ÷òî ãðóïïà èìååò îäíî èëè
íåñêîëüêî íåíàñûùåííûõ çâåíüåâ.

Òåðìèí «àëêîêñè» èëè «òèîàëêèë», èñïîëüçóåìûé çäåñü, îòíîñèòñ  ê àëêèëüíîé ãðóïïå,
êàê óêàçàíî ðàíåå, ïðèñîåäèíåííîé ê îñíîâíîé óãëåðîäíîé öåïè ÷åðåç àòîì êèñëîðîäà
(«àëêîêñè») èëè ñåðû («òèîàëêèë»).

Òåðìèí «ãàëîãåíàëêèë», «ãàëîãåíàëêåíèë» è «ãàëîãåíàëêîêñè» îçíà÷àåò àëêèë, àëêåíèë
èëè àëêîêñè â çàâèñèìîñòè îò òîãî, êàêîé ñëó÷àé ìîæåò áûòü, çàìåùåííûé îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè àòîìàìè ãàëîãåíà. Òåðìèí «ãàëîãåí» îçíà÷àåò F, Cl, Br èëè I.

Òåðìèí «àðèë», èñïîëüçóåìûé îòäåëüíî èëè êàê ÷àñòü áîëüøåé ãðóïïû, êàê â
«àðàëêèëå», «àðàëêîêñè» èëè «àðèëîêñèàëêèëå», îòíîñèòñ  â ìîíîöèêëè÷åñêèì,
áèöèêëè÷åñêèì è òðèöèêëè÷åñêèì ñèñòåìàì êîëåö, èìåþùèì âñåãî îò ï òè äî
÷åòûðíàäöàòè ÷ëåíîâ êîëåö, ãäå, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíî êîëüöî â ñèñòåìå  âë åòñ 
àðîìàòè÷åñêèì è ãäå êàæäîå êîëüöî â ñèñòåìå ñîäåðæèò îò 3 äî 7 ÷ëåíîâ. Òåðìèí «àðèë»
ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàí âçàèìîçàìåí åìûì îáðàçîì ñ òåðìèíîì «àðèëüíîå êîëüöî».
Òåðìèí «àðèë» îòíîñèòñ  òàêæå ê ãåòåðîàðèëüíûì êîëüöåâûì ñèñòåìàì, êàê óêàçàíî çäåñü
âûøå.

Òåðìèí «ãåòåðîàðèë», èñïîëüçóåìûé îòäåëüíî èëè êàê ÷àñòü áîëüøåé ãðóïïû, êàê â
«ãåòåðîàðàëêèëå» èëè «ãåòåðîàðèëàëêîêñè», îòíîñèòñ  â ìîíîöèêëè÷åñêèì, áèöèêëè÷åñêèì
è òðèöèêëè÷åñêèì ñèñòåìàì êîëåö, èìåþùèì âñåãî îò ï òè äî ÷åòûðíàäöàòè ÷ëåíîâ â
êîëüöå, ãäå, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíî êîëüöî â ñèñòåìå  âë åòñ  àðîìàòè÷åñêèì, ïî
ìåíüøåé ìåðå, îäíî êîëüöî â ñèñòåìå ñîäåðæèò îäíî èëè íåñêîëüêî ãåòåðîàòîìîâ è ãäå
êàæäîå êîëüöî â ñèñòåìå ñîäåðæèò îò 3 äî 7 ÷ëåíîâ. Òåðìèí «ãåòåðîàðèë» ìîæåò áûòü
èñïîëüçîâàí âçàèìîçàìåí åìûì îáðàçîì ñ òåðìèíîì «ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîå êîëüöî» èëè
òåðìèíîì «ãåòåðîàðîìàòè÷åñêèé».

Àðèëüíà  (â òîì ÷èñëå àðàëêèëüíà , àðàëêîêñè, àðèëîêñèàëêèëüíà  è òîìó ïîäîáíîå)
èëè ãåòåðîàðèëüíà  (â òîì ÷èñëå ãåòåðîàðàëêèëüíà  è ãåòåðîàðèëàëêîêñè è òîìó
ïîäîáíîå) ãðóïïà ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé è, òàêèì îáðàçîì,
ìîæåò áûòü «íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé». Åñëè íå îãîâîðåíî îñîáî âûøå è çäåñü,
ïîäõîä ùèå çàìåñòèòåëè íà íåíàñûùåííîì àòîìå óãëåðîäà àðèëüíîé èëè ãåòåðîàðèëüíîé
ãðóïïû îáû÷íî âûáðàíû èç ãàëîãåíà; -R°; -OR°; -SR°; ôåíèëà (Ph), íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîãî -R°; -O(Ph), íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî -R°; -(ÑÍ2)1-2(Ph), íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîãî -R°; -ÑÍ=ÑÍ(Ph), íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî -R°; -NO2; -CN;
-N(R°)2, -NR°C(O)R°; -NR°C(S)R°; -NR°C(O)N(R°)2; -NR°C(S)N(R°)2; -NR°CO2R°; -NR°NR°
C(O)R°; -NR°NR°C(O)N(R°)2; -NR°NR°CO2R°; -Ñ(Î)Ñ(Î)Ro; -C(O)CH2C(O)R°; -CO2R°; -C(O)R°
; -C(S)R°; -C(O)N(R°)2; -C(S)N(R°)2; -OC(O)N(R°)2; -OC(O)R°; -C(O)N(OR°)R°; -C(NOR°)R°
; -S(O)2R°; -S(O)3R°; -SO2N(R°)2; -S(O)R°; -NR°SO2N(R°)2, -NR°SO2R°; -N(ORo)Ro, -C(=NH)-
N(R°)2, -P(O)2R°; -PO(R°)2, -OPO(R°)2; -(CH2)0-2NHC(O)R°; ôåíèëà (Ph), íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîãî R°; -Î(Ph), íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî R°; -(ÑÍ2)1-2(Ph), íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîãî R°; èëè -ÑÍ=ÑÍ(Ph), íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî R°, ãäå â êàæäîì
íåçàâèñèìîì ñëó÷àå R° âûáðàí èç âîäîðîäà, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîé Ñ1-6àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, íåíàñûùåííîãî 5-6-÷ëåííîãî ãåòåðîàðèëüíîãî èëè
ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, ôåíèëà, -Î(Ph) èëè -ÑÍ2(Ph) èëè, íåñìîòð  íà ïðèâåäåííûå
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âûøå çíà÷åíè , äâà íåçàâèñèìûõ R° íà îäíîì è òîì æå çàìåñòèòåëå èëè íà ðàçíûõ
çàìåñòèòåë õ, âç òûå âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ñ êîòîðûì êàæäûé R° ñâ çàí, îáðàçóþò
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîå 3-12-÷ëåííîå íàñûùåííîå, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîå èëè
ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîå ìîíîöèêëè÷åñêîå èëè áèöèêëè÷åñêîå êîëüöî, èìåþùåå 0-4
ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûå èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû.

Íåîá çàòåëüíûå çàìåñòèòåëè íà àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïå R° âûáðàíû èç NH2,
NH(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû), N(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé)2 ãðóïïû,
ãàëîãåíà, Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, ÎÍ, Î(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé) ãðóïïû, NO2, CN, CO2Í,
ÑÎ2(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé) ãðóïïû, Î(ãàëîãåíÑ1-4àëèôàòè÷åñêîé) èëè
ãàëîãåí(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé) ãðóïïû, ãäå êàæäà  èç âûøåóêàçàííûõ Ñ1-4àëèôàòè÷åñêèõ ãðóïï
R°  âë åòñ  íåçàìåùåííîé.

Àëèôàòè÷åñêà  èëè ãåòåðîàëèôàòè÷åñêà  ãðóïïà èëè íåàðîìàòè÷åñêîå
ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî çàìåñòèòåëåé è, òàêèì
îáðàçîì, ìîæåò áûòü «íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé». Åñëè íå îãîâîðåíî îñîáî âûøå è
çäåñü, ïîäõîä ùèå çàìåñòèòåëè íà íàñûùåííîì àòîìå óãëåðîäà àëèôàòè÷åñêîé èëè
ãåòåðîàëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû èëè íåàðîìàòè÷åñêîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà âûáðàíû èç
çàìåñòèòåëåé, ïåðå÷èñëåííûõ âûøå äë  íåíàñûùåííîãî àòîìà óãëåðîäà àðèëüíîé èëè
ãåòåðîàðèëüíîé ãðóïïû è äîïîëíèòåëüíî âêëþ÷àþò â ñåá  ñëåäóþùèå çàìåñòèòåëè:
=Î, =S, =NNHR*, =NN(R*)2, =NNHC(O)R*, =NNHCO2(àëêèë), =NNHSO2(àëêèë) èëè =NR*, ãäå
êàæäûé R* íåçàâèñèìî âûáðàí èç âîäîðîäà èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîé Ñ1-6àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû.

Åñëè íå îãîâîðåíî îñîáî âûøå è çäåñü, íåîá çàòåëüíûå çàìåñòèòåëè íà àòîìå àçîòà
íåàðîìàòè÷åñêîãî ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà îáû÷íî âûáðàíû
èç -R+, -N(R+)2, -C(O)R+, -CO2R+, -C(O)C(O)R+, -C(O)CH2C(O)R+, -SO2R+, -SO2N(R+)2, -C(=
S)N(R+1)2, -C(=NH)N(R+)2 èëè -NR+SO2R

+, ãäå R+ ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
ôåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé -Î(Ph), íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé -ÑÍ2(Ph),
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé -(ÑÍ2)1-2(Ph); íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé -ÑÍ=ÑÍ(Ph) èëè
íåçàìåùåííûé 5-6-÷ëåííûé ãåòåðîàðèë èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, èìåþùåå îò îäíîãî
äî ÷åòûðåõ ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç êèñëîðîäà, àçîòà èëè ñåðû, èëè
íåñìîòð  íà ïðèâåäåííûå âûøå çíà÷åíè  äâå íåçàâèñèìûõ ãðóïïû R+ íà îäíîì è òîì æå
çàìåñòèòåëå èëè íà ðàçíûõ çàìåñòèòåë õ, âç òûå âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ñ êîòîðûì êàæäûé
R+ ñâ çàí, îáðàçóþò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîå 3-12-÷ëåííîå íàñûùåííîå, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîå èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîå ìîíîöèêëè÷åñêîå èëè áèöèêëè÷åñêîå êîëüöî,
èìåþùåå 0-4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûå èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû.

Íåîá çàòåëüíûå çàìåñòèòåëè íà àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïå èëè ôåíèëüíîì êîëüöå R+

âûáðàíû èç -NH2, -NH(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé), N(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé)2 ãðóïï,
ãàëîãåíà, Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé ãðóïïû, -ÎÍ, -Î(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé)
ãðóïïû, -NO2, -CN, -CO2Í, -ÑÎ2(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé), -Î(ãàëîãåíÑ1-4àëèôàòè÷åñêîé) èëè
ãàëîãåí(Ñ1-4àëèôàòè÷åñêîé) ãðóïïû, ãäå êàæäà  èç âûøåóêàçàííûõ Ñ1-4àëèôàòè÷åñêèõ ãðóïï
R+  âë åòñ  íåçàìåùåííîé.

Òåðìèí «àëêèëåíîâà  öåïü» îòíîñèòñ  ê íåðàçâåòâëåííîé èëè ðàçâåòâëåííîé
óãëåðîäíîé öåïè, êîòîðà  ìîæåò áûòü ïîëíîñòüþ íàñûùåííîé èëè èìååò îäíî èëè
íåñêîëüêî íåíàñûùåííûõ çâåíüåâ è èìååò äâå òî÷êè ïðèñîåäèíåíè  ê îñòàëüíîé ÷àñòè
ìîëåêóëû.

Êàê ïîäðîáíî óêàçàíî âûøå, â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äâà íåçàâèñèìûõ R°
(èëè R+, R, R' èëè ëþáûõ äðóãèõ ñèìâîëîâ, àíàëîãè÷íî óêàçàííûõ çäåñü) âç òû âìåñòå ñ
àòîìîì(àìè), ê êîòîðîìó îíè ïðèñîåäèíåíû, ñ îáðàçîâàíèåì íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî
3-12-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî
ìîíîöèêëè÷åñêîãî èëè áèöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû.

Ïðèìåðû êîëåö, êîòîðûå îáðàçóþòñ , êîãäà äâà íåçàâèñèìûõ R° (èëè R+, R, R' èëè
ëþáûõ äðóãèõ ñèìâîëîâ, àíàëîãè÷íî óêàçàííûõ çäåñü) âç òû âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ñ
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êîòîðûì îíè ñâ çàíû, âêëþ÷àþò â ñåá  êîëüöà, íî íå îãðàíè÷èâàþòñ  ïåðå÷èñëåííûìè: à)
êîãäà äâà íåçàâèñèìûõ R° (èëè R+, R, R' èëè ëþáûõ äðóãèõ ñèìâîëà, àíàëîãè÷íî
óêàçàííûõ çäåñü) ñâ çûâàþòñ  ñ îäíèì è òåì æå àòîìîì è âç òû ñ ýòèì àòîìîì ñ
îáðàçîâàíèåì êîëüöà, íàïðèìåð, N(R°)2, ãäå îáà R° âç òû âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà ñ
îáðàçîâàíèåì ïèïåðèäèí-1-èëüíîé, ïèïåðàçèí-1-èëüíîé èëè ìîðôîëèí-4-èëüíîé ãðóïïû; è
b) äâà íåçàâèñèìûõ R° (èëè R+, R, R' èëè ëþáûõ äðóãèõ ñèìâîëîâ, àíàëîãè÷íî óêàçàííûõ
çäåñü) ñâ çûâàþòñ  ñ ðàçëè÷íûìè àòîìàìè è âç òû âìåñòå ñ ýòèìè àòîìàìè ñ
îáðàçîâàíèåì êîëüöà, íàïðèìåð, êîãäà ôåíèëüíà  ãðóïïà çàìåùåíà äâóì  OR°

ýòè äâà R° âç òû âìåñòå ñ àòîìàìè êèñëîðîäà, ê êîòîðûì îíè

ïðèñîåäèíåíû, ñ îáðàçîâàíèåì êîíäåíñèðîâàííîãî 6-÷ëåííîãî êèñëîðîäñîäåðæàùåãî
êîëüöà . Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî ðàçëè÷íûå äðóãèå êîëüöà ìîãóò áûòü

îáðàçîâàíû, êîãäà äâà íåçàâèñèìûõ R° (èëè R+, R, R' èëè ëþáûõ äðóãèõ ñèìâîëà,
àíàëîãè÷íî óêàçàííûõ çäåñü) âç òû âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ê êîòîðîìó êàæäûé ñèìâîë
ïðèñîåäèíåí, è ïðèìåðû òàêèõ êîëåö, óêàçàííûõ ïîäðîáíî âûøå, íå ïðåäíàçíà÷åíû äë 
îãðàíè÷åíè .

Èìååòñ  â âèäó, ÷òî åñëè íå îãîâîðåíî îñîáî, ñòðóêòóðû, ïðèâåäåííûå çäåñü, âêëþ÷àþò
â ñåá  âñå èçîìåðíûå (íàïðèìåð, ýíàíòèîìåðíûå, äèàñòåðåîìåðíûå è ãåîìåòðè÷åñêèå (èëè
êîíôîðìàöèîííûå) ôîðìû ñòðóêòóðû; íàïðèìåð, R- è S-êîíôèãóðàöèè äë  êàæäîãî
àñèììåòðè÷íîãî öåíòðà, (Z)- (Å)-èçîìåðû ïî äâîéíîé ñâ çè è (Z)- è (Å)-êîíôîðìàöèîííûå
èçîìåðû. Òàêèì îáðàçîì, èíäèâèäóàëüíûå ñòåðåîõèìè÷åñêèå èçîìåðû, à òàêæå ñìåñè
ýíàíòèîìåðíûõ, äèàñòåðåîìåðíûõ è ãåîìåòðè÷åñêèõ (èëè êîíôîðìàöèîííûõ) èçîìåðîâ
íàñòî ùèõ ñîåäèíåíèé íàõîä òñ  â ïðåäåëàõ îáúåìà èçîáðåòåíè . Åñëè íå îãîâîðåíî
îñîáî, âñå òàóòîìåðíûå ôîðìû ñîåäèíåíèé èçîáðåòåíè  íàõîä òñ  â ïðåäåëàõ îáúåìà
èçîáðåòåíè . Êðîìå òîãî, åñëè íå îãîâîðåíî îñîáî, èìååòñ  òàêæå â âèäó, ÷òî
ñòðóêòóðû, èçîáðàæåííûå çäåñü, âêëþ÷àþò â ñåá  ñîåäèíåíè , êîòîðûå îòëè÷àþòñ  òîëüêî
ïðèñóòñòâèåì îäíîãî èëè íåñêîëüêèõ îáîãàùåííûõ èçîòîïàìè àòîìîâ. Íàïðèìåð,
ñîåäèíåíè , èìåþùèå óêàçàííûå ñòðóêòóðû, çà èñêëþ÷åíèåì çàìåíû âîäîðîäà äåéòåðèåì
èëè òðèòèåì èëè çàìåíû óãëåðîäà óãëåðîäîì, îáîãàùåííûì 13Ñ èëè 14Ñ, íàõîä òñ  â
ïðåäåëàõ îáúåìà èçîáðåòåíè . Òàêèå ñîåäèíåíè   âë þòñ  ïðèìåíèìûìè, íàïðèìåð, â
êà÷åñòâå àíàëèòè÷åñêèõ ïðèñïîñîáëåíèé èëè çîíäîâ â áèîëîãè÷åñêèõ àíàëèçàõ.

Êàê îïèñàíî â îáùåì âûøå äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ò)nAr1. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Ar1

âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ ãðóïï:
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ãäå çíà÷åíè  Q è Rx óêàçàíû â îáùåì âûøå è óêàçàíû çäåñü â êëàññàõ è ïîäêëàññàõ, è
õ ðàâíî 0-5.

Â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë (à), ïèðèäèë (b)
(ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèñîåäèíåííûé â 2-, 3- èëè 4-ïîëîæåíèè, êàê ïîêàçàíî â b-i, b-ii è
b-iii), ïèðèìèäèíèë (ñ) (ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèñîåäèíåííûé â 2-, 4- èëè 5-ïîëîæåíèè, êàê
ïîêàçàíî â ñ-i, ñ-ii è ñ-iii)
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Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, Ar1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë (à) è ñîåäèíåíè  èìåþò ôîðìóëó I-A èëè I-A':

Â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé (Ò)nCy1. Â ïðåäïî÷òèòåëüíûõ
âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Cy1 âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ ãðóïï:

ãäå ëþáîé çàìåùàåìûé àòîì óãëåðîäà èëè àçîòà íåîá çàòåëüíî çàìåùåí QRx è ãäå Q
è Rx èìåþò çíà÷åíè , â îáùåì óêàçàííûå âûøå è óêàçàííûå çäåñü â êëàññàõ è ïîäêëàññàõ,
è õ ðàâíî 0-5.

Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Cy1 âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ ãðóïï:
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Â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, Cy1 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé öèêëîãåêñèë (v), òåòðàãèäðîôóðàíèë (åå) (ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèñîåäèíåííûé â 2-
ïîëîæåíèè) èëè öèêëîïðîïèë (ff) è ñîåäèíåíè  èìåþò îäíó èç ñëåäóþùèõ ôîðìóë I-B, I-C,
I-D, I-B', I-C' èëè I-D':

Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
âîäîðîä, Ñ1-4àëêèë, -ÑÍ2OCOR', -ÑÍ2OCOCHRNRR', COOR', -COCHROCOR',
COR', -CO(CH2)3NHR', ãäå R' ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-6àëêèë èëè àëêèëäèîêñîëîí. Â
íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.

Ïðèìåðû ãðóïï Ò, êîãäà îíè ïðèñóòñòâóþò, âêëþ÷àþò â ñåá  ÑÍ2 è -ÑÍ2ÑÍ2-. Â
íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  n ðàâíî 0 è Ò îòñóòñòâóåò.

Êàê ïîäðîáíî óêàçàíî âûøå, Ar1 èëè Cy1 ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ó îäíîãî
èëè íåñêîëüêèõ çàìåùàåìûõ àòîìîâ óãëåðîäà èëè àçîòà äî 5 ãðóïïàìè QRx. Â íåêîòîðûõ
âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  õ ðàâíî 0-3 è Ar1 èëè Cy1, êàæäûé íåçàâèñèìî, çàìåùåí 0-3
ãðóïïàìè QRx. Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  õ ðàâíî 0 è Ar1 èëè Cy1  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì.

Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû QRx ïðåäñòàâë þò ñîáîé, êàæäûé
íåçàâèñèìî, R', ãàëîãåí, CN, NO2, -N(R')2, -CH2N(R')2, -OR',
CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2N(R')2, -CONR(CH2)2N(R')2
, -CONR(CH2)3N(R')2, -CONR(CH2)4N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(CH2)3OR', -O(CH2)4OR', -O(CH2)2

N(R')2, -O(CH2)3N(R')3 èëè -O(CH2)4N(R')2. Â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû QRx

ïðåäñòàâë þò ñîáîé, êàæäà  íåçàâèñèìî, Cl, Br, F, CF3, Me, Et,
CN, -COOH, -N(CH3)2, -N(Et)2, -N(iPr)2, -Î(ÑÍ2)ÎÑÍ3, -CONH2, -COOCH3, -ÎÍ, -ÑÍ2

ÎÍ, -NHCOCH3, -SO2NH2, ìåòèëåíäèîêñè, ýòèëåíäèîêñè, -Î(ÑÍ2)2N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)3N-
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ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)4N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)2N-ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)3N-
ïèïåðèäèíèë, -Î(ÑÍ2)4N-ïèïåðèäèíèë, -NHCH(CH2OH)ôåíèë, -CONH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, ãäå êàæäà  èç
óêàçàííûõ âûøå ôåíèëüíûõ, ìîðôîëèíî, ïèïåðàçèíèëüíûõ èëè ïèïåðèäèíèëüíûõ ãðóïï
 âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïîé, âûáðàííîé
èç Ñ1-4àëêîêñè, ôåíèëà, ôåíèëîêñè, áåíçèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíî èëè
áåíçèëîêñè. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè
ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -COR'. Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí -ÑÎÑÍ2CN èëè -ÑÎÑÍ3. Ïðèìåðû ãðóïï QRx òàêæå âêëþ÷àþò â ñåá  ãðóïïû,
ïîêàçàííûå íèæå â òàáëèöå 1.

Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî íåêîòîðûå êëàññû ñîåäèíåíèé îáùåé ôîðìóëû I  âë þòñ 
îñîáåííî èíòåðåñíûìè. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå
ïðåäëàãàåò ìîíîöèêëè÷åñêèå ïðîèçâîäíûå òðèàçîëà, ó êîòîðûõ R4 è R5 ïðåäñòàâë þò
ñîáîé, êàæäûé, âîäîðîä, ýòè ñîåäèíåíè  èìåþò îáùóþ ôîðìóëó II èëè II':

ãäå R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå â îáùåì, è óêàçûâàþòñ  çäåñü â êëàññàõ è
ïîäêëàññàõ; R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé (L)mAr2 èëè (L)mCy2, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ C1-4àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé îäíî ìåòèëåíîâîå çâåíî L
íåîá çàòåëüíî çàìåíåíî íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-, -CO-, -COCO-, -CONR-
, -NRCO-, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-, -OCONR-, -NRNR-
, -NRSO2NR-, -SO-, -SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; m ðàâíî 0 èëè 1; Ar2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ àðèëüíóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç 5-6-÷ëåííîãî
ìîíîöèêëè÷åñêîãî èëè 8-12-÷ëåííîãî áèöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-5 ãåòåðîàòîìîâ,
íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû; è Cy2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç 3-7-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî èëè ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûå èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 8-12-÷ëåííîé íàñûùåííîé èëè ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö, èìåþùåé 0-5 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû; ãäå Ar1 è Cy2, êàæäûé íåçàâèñèìî, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíû y ãðóïïàìè Z-Ry, ãäå y ðàâíî 0-5, Z ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü
èëè Ñ1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ ìåòèëåíîâûõ çâåíüåâ Z íåîá çàòåëüíî
çàìåíåíû íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-, -CO-, -ÑÎÑÎ-, -CONR-, -NRCO-
, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-, -OCONR-, -NRNR-, -NRSO2NR-, -SO-,
-SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; â êàæäîì ñëó÷àå Ry ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íåçàâèñèìî, R',
ãàëîãåí, NO2, CN, OR', SR', N(R')2, NR'COR', NR'CONR'2, NR'CO2R', COR', CO2R', OCOR',
CON(R')2, OCON(R')2, SOR', SO2R', SO2N(R')2, NR'SO2R', NR'SO2(R')2, COCOR' èëè
ÑÎÑÍ2COR';

â êàæäîì ñëó÷àå R íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííóþ Ñ1-6àëèôàòè÷åñêóþ ãðóïïó, â êàæäîì ñëó÷àå R' íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé âîäîðîä èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç Ñ1-6àëèôàòè÷åñêîé
ãðóïïû, 3-8-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ
íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûå èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 8-12-÷ëåííîé íàñûùåííîé, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîé èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö, èìåþùåé 0-5
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ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè R è R', R â äâóõ
ñëó÷à õ èëè R' â äâóõ ñëó÷à õ âç òû âìåñòå ñ àòîìîì(àìè), ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ñ
îáðàçîâàíèåì íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî 3-12-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî èëè áèöèêëè÷åñêîãî
êîëüöà, èìåþùåãî 0-4 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû.

Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû II, îïèñàííûõ
íåïîñðåäñòâåííî âûøå, ó÷èòûâàåòñ  îäíî èëè íåñêîëüêî èëè âñå èç ñëåäóþùèõ óñëîâèé:

à) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ôåíèë è R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
âîäîðîä, òîãäà R2 íå  âë åòñ 

i) íåçàìåùåííûì ôåíèëîì;
ii) íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì;
iii) áåíçèëîì, çàìåùåííûì î-ÎÌå;
iv) -(C=S)NH(C=O)ôåíèëîì;
v) èëè

vi) -(Ñ=S)NH-íàôòèëîì èëè -(Ñ=Î)NHíàôòèëîì, èëè
b) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé èëè íåçàìåùåííûé ôåíèë, òîãäà R2 íå

 âë åòñ  ôåíèëîì, çàìåùåííûì â ïàðàïîëîæåíèè îêñàçîëîì, òèàçîëîì, òèàäèàçîëîì,
îêñàäèàçîëîì, òåòðàçîëîì, òðèàçîëîì, äèàçîëîì èëè ïèððîëîì;

ñ) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèíäèîí èëè öèêëîãåêñèë è R1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R2 íå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, îäíîâðåìåííî
çàìåùåííûé îäíîé ãðóïïîé ÎÌå â ìåòàïîëîæåíèè è îäíîé ãðóïïîé îêñàçîëà â
ïàðàïîëîæåíèè;

d) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-Cl-ôåíèë èëè 3,4-Cl-ôåíèë, òîãäà R2 íå ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ï-Cl-ôåíèë;

å) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ïèðèìèäèíèë, òîãäà R2 íå  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì ôåíèëîì, ï-ÎÌå-çàìåùåííûì ôåíèëîì, ï-OEt-çàìåùåííûì ôåíèëîì èëè
î-ÎÌå-çàìåùåííûì ôåíèëîì, èëè êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 4-Ìå-ïèðèìèäèíèë èëè 4,6-
äèìåòèëïèðèìèäèíèë, òîãäà R2 íå  âë åòñ  íåçàìåùåííûì ôåíèëîì;

f) èñêëþ÷àþòñ  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I:

g) êîãäà R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé 3-ïèðèäèíèë è R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R3

íå  âë åòñ  òðèìåòîêñèáåíçîèëîì;
h) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë è R1 ïðåäñòàâë åò

ñîáîé âîäîðîä, òîãäà R2 íå ìîæåò áûòü -(C=S)NH(C=O)ôåíèëîì, -(Ñ=Î)NHôåíèëîì, -(Ñ=
S)NHôåíèëîì èëè -(Ñ=Î)ÑÍ2(Ñ=Î)ôåíèëîì;

i) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé áåíçèë,
òîãäà R3 íå ìîæåò áûòü òèàäèàçîëîì, çàìåùåííûì íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì ôåíèëîì;

j) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë è R3

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë, òîãäà R2 íå ìîæåò áûòü çàìåùåí îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
CF3, Me, OMe, Br èëè Cl;

k) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë, òîãäà R3 íå
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 âë åòñ  íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì, íåçàìåùåííûì õèíîëèíîì, íåçàìåùåííûì ôåíèëîì
èëè íåçàìåùåííûì èçîõèíîëèíîì;

l) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé
õèíîëèí, òîãäà R3 íå ìîæåò áûòü íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì èëè íåçàìåùåííûì
õèíîëèíîì;

m) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé
èçîõèíîëèí èëè íåçàìåùåííûé íàôòèë, òîãäà R3 íå  âë åòñ  íåçàìåùåííûì ïèðèäèëîì;
èëè

n) êîãäà R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë è m ðàâíî 1, òîãäà L íå ìîæåò áûòü -ÑÎ-, -ÑÎÑÍ2- èëè
-ÑÎÑÍ=ÑÍ-.

Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîãäà R1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé ôåíèë è m ðàâíî 1, òîãäà L íå ìîæåò áûòü -ÑÎ-, -CS-, -CONR-, -CSNR-
, -SO2-, -SO2NR-, -COSO2 èëè -CSSO2-.

Êàê îïèñàíî â îáùåì âûøå, â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Ar1 âûáðàí èç ëþáîé
îäíîé èç ôîðìóë îò à äî u, èçîáðàæåííûõ âûøå (âêëþ÷à  íåêîòîðûå ïîäãðóïïû b-i, c-i, b-
ii, b-iii, c-ii èëè c-iii) è â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Cy1 âûáðàí èç ëþáîé
îäíîé ôîðìóëû îò v äî ff, èçîáðàæåííûõ âûøå. Îäíàêî äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî äë 
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû II, îïèñàííûõ âûøå, íåêîòîðûå äîïîëíèòåëüíûå ñîåäèíåíè 
ïðåäñòàâë þò îñîáûé èíòåðåñ. Íàïðèìåð, â íåêîòîðûõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ
âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ïðèâåäåííûõ âûøå ñîåäèíåíèé îáùåé ôîðìóëû II èëè II'
èìåþùèå îïðåäåëåííûé èíòåðåñ ñîåäèíåíè  âêëþ÷àþò â ñåá  òå ñîåäèíåíè , ó êîòîðûõ R1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë è
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(L)mAr2 èëè -(L)mCy2, ýòè ñîåäèíåíè  èìåþò ôîðìóëó II-A-(i), II-
A-(ii), II-A-(i)' èëè II-A-(ii)':

Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ íåïîñðåäñòâåííî
âûøå, m è n, îáà, ðàâíû 0.

Â íåêîòîðûõ äðóãèõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè  R1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä, Cy1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
öèêëîãåêñèë, òåòðàãèäðîôóðàíèë èëè öèêëîïðîïèë è R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(L)mAr2
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èëè -(L)mCy2, ýòè ñîåäèíåíè  èìåþò ôîðìóëó II-B-(i), II-B-(ii), II-C-(i), II-c-(ii),
II-D-(i), II-D-(ii)', II-B-(i)', II-B-(ii)', II-C-(i)', II-C-(ii)', II-D-(i)' èëè II-D-(ii)'.
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Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ íåïîñðåäñòâåííî
âûøå, m è n, îáà, ðàâíû 0.
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Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé îáùåé ôîðìóëû II è
ïîäãðóïï II-A-(i), II-B-(i), II-C-(i), II-D-(i), II-A-(i)', II-B-(i)', II-C-(i)', II-
D-(i)', îïèñàííûõ íåïîñðåäñòâåííî âûøå, Ar2 âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ ãðóïï:
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ãäå ëþáîé çàìåùàåìûé àòîì óãëåðîäà èëè àçîòà íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ZRY, ãäå Z
è RY èìåþò çíà÷åíè , îïèñàííûå â îáùåì âûøå è îïèñàííûå çäåñü â êëàññàõ è ïîäêëàññàõ,
è y ðàâíî 0-5.

Â áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Ar2 âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ
ãðóïï:
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Åùå â îäíèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû II è ïîäãðóïï II-A-(ii),
II-B-(ii), II-C-(ii), II-D-(ii), II-A-(ii)', II-B-(ii)', II-C-(ii)', II-D-(ii)' R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(L)mCy2 è Cy2

âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ ãðóïï:

ãäå ëþáîé çàìåùàåìûé àòîì óãëåðîäà èëè àçîòà íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ZRY, ãäå Z
è RY èìåþò çíà÷åíè , îïèñàííûå â îáùåì âûøå è îïèñàííûå çäåñü â êëàññàõ è ïîäêëàññàõ,
è y ðàâíî 0-5.

Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Cy2 âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ ãðóïï i-b
èëè viii-b:
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Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  m ðàâíî 1 è L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Î-, -NR-
èëè -ÑÍ2-. Â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  m ðàâíî 0.

Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé îáùåé ôîðìóëû II R1 è R2

èìåþò çíà÷åíè , îïèñàííûå â îáùåì âûøå è óêàçàííûå â êëàññàõ è ïîäêëàññàõ çäåñü, m
ðàâíî 0 è Ar2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë, 2-ïèðèäèë, 2-
òèàçîëèë, 2-ïèðèìèäèíèë, 6-ïèðèìèäèíèë, 4-ïèðèäèë, áåíçîòèàçîëèë èëè 2-õèíîëèíèë, ýòè
ñîåäèíåíè  èìåþò îäíó èç ñòðóêòóð II-E-(i), II-E-(ii), II-F-(i), II-F-(ii), II-G-(i),
II-G-(ii), II-G'-(i), II-G'-(ii), II-H-(i), II-H-(ii), II-I-(i), II-I-(ii), II-I'-
(i), II-I'-(ii), II-J-(i), II-J-(ii), II-E-(i)', II-E-(ii)', II-F-(i)', II-F-(ii)',
II-G-(i)', II-G-(ii)', II-G'-(i)', II-G'-(ii)', II-H-(i)', II-H-(ii)', II-I-(i)', II-I-(ii)', II-I'-(i)', II-I'-(ii)', II-J-(i)', II-J-(ii)':
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Â ñëåäóþùèõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Cy2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
öèêëîãåêñèë è ñîåäèíåíè  èìåþò ôîðìóëó II-K-(i), II-K-(ii), II-K-(i)' èëè II-K-(ii)':
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Êàê îïèñàíî âûøå, Ar2 èëè Cy2 ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ó ëþáîãî
çàìåùàåìîãî àòîìà óãëåðîäà èëè àçîòà äî 5 çàìåñòèòåë ìè ZRy. Â íåêîòîðûõ
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  y ðàâíî 0-3, è ïîýòîìó Ar2 èëè Cy2, êàæäûé
íåçàâèñèìî, çàìåùåí 0-3 çàìåñòèòåë ìè ZRy. Â äðóãèõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  y ðàâíî 0 è Ar2 èëè Cy2  âë åòñ  íåçàìåùåííûì.

Â ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  êàæäà  èç ãðóïï ZRY íåçàâèñèìî
ïðåäñòàâë åò ñîáîé R', ãàëîãåí, CN, NO2,
N(R')2, -CH2N(R')2, -OR', -CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2N(R')2

, -CONR(CH2)2N(R')2, -CONR(CH2)3N(R')2, -CONR(CH2)4N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(CH2)3

OR', -O(CH2)4OR', -O(CH2)2N(R')2, -O(CH2)3N(R')2 èëè -O(CH2)4N(R')2. Â äðóãèõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû ZRY ïðåäñòàâë þò ñîáîé, êàæäûé íåçàâèñèìî, Cl, Br, F, CF3, Me,
Et,
CN, -COOH, -N(CH3)2, -N(Et)2, -N(iPr)2, -Î(ÑÍ2)2ÎÑÍ3, -CONH2, -COOCH3, -ÎÍ, -ÑÍ2ÎÍ, -NHC
OCH3, -SO2NH2, ìåòèëåíäèîêñè, ýòèëåíäèîêñè, -Î(ÑÍ2)2N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)3N-
ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)4N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)2N-ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)4N-ïèïåðàçèíèë, -NHCH(CH2OH)ôåíèë, -CONH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, ãäå êàæäà  èç
óêàçàííûõ âûøå ôåíèëüíûõ, ìîðôîëèíî, ïèïåðàçèíèëüíûõ è ïèïåðèäèëüíûõ ãðóïï
 âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïîé, âûáðàííîé
èç Ñ1-4àëêîêñè, ôåíèëà, ôåíèëîêñè, áåíçèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíî èëè
áåíçèëîêñè. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè
ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -COR'. Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí -ÑÎÑÍ2CN èëè -ÑÎÑÍ3. Ïðèìåðû ãðóïï ZRY âêëþ÷àþò â ñåá  òàêæå ãðóïïû,
ïîêàçàííûå íèæå â òàáëèöå 1.

Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî íåêîòîðûå ïîäêëàññû âûøåóêàçàííûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóë II,
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II-A-(i), II-A-(ii), II-B-(i), II-B-(ii), II-C-(i), II-C-(ii), II-D-(i), II-D-(ii),
II-E-(i), II-E-(ii), II-F-(i), II-F-(ii), II-G-(i), II-G-(ii), II-G'-(i), II-G'-(ii),
II-H-(i), II-H-(ii), II-I-(i), II-I-(ii), II-I'-(i), II-I'-(ii), II-J-(i), II-J-(ii),
II-K-(i), II-K-(ii), II', II-A-(i)', II-A-(ii)' II-B-(i)' II-B-(ii)' II-C-(i)' II-C-
(ii)' II-D-(i)', II-D-(ii)', II-E-(i)', II-E-(ii)', II-F-(i)', II-F-(ii)', II-G-(i)',
II-G-(ii)', II-G'-(i)', II-G'-(ii)', II-H-(i)', II-H-(ii)', II-I-(i)', II-I-(ii)', II-
I'-(i)', II-I'-(ii)', II-J-(i)', II-J-(ii)', II-K-(i)', II-K-(ii)' ïðåäñòàâë þò îñîáûé èíòåðåñ.

Íàïðèìåð, â íåêîòîðûõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé
ôîðìóë II-A-(i), II-A-(ii), II-B-(i), II-B-(ii), II-C-(i), II-C-(ii), II-D-(i), II-D-
(ii), II-A-(i)', II-A-(ii)', II-B-(i)', II-B-(ii)', II-C-(i)', II-C-(ii)', II-D-(i)' èëè II-D-(ii)' Ar2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ôåíèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèíèë (áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî 2- èäè 6-ïèðèìèäèíèë),
õèíîëèíèë, òèàçîëèë èëè áåíçòèàçîëèë, êàæäûé èç êîòîðûõ íåîá çàòåëüíî çàìåùåí 0-3
ãðóïïàìè ZRY, è Cy2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé öèêëîãåêñèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé 0-3
ãðóïïàìè ZRY. Â áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé,
îïèñàííûõ âûøå, n ðàâíî 0 èëè n ðàâíî 1 è Ò ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÑÍ2; m ðàâíî 0, õ
ðàâíî 0-3; y ðàâíî 0-3 è â êàæäîì èç ñëó÷àåâ QRx èëè ZRY íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé
R', ãàëîãåí, CN, NO2,
N(R')2, -CH2N(R')2, -OR', -CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2N(R')2

, -CONR(CH2)2N(R')2, -CONR(CH2)3N(R')2, -CONR(CH2)4N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(CH2)3

OR', -O(CH2)4OR', -O(CH2)2N(R')2, -O(CH2)2N(R')3 èëè -O(CH2)4N(R')2. Â áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû QRX èëè ZRY ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
êàæäà  íåçàâèñèìî, Cl, Br, F, CF3, Me, Et,
CN, -COOH, -N(CH3)2, -N(Et)2, -N(iPr)2, -Î(ÑÍ2)ÎÑÍ3, -CONH2, -COOCH3, -ÎÍ, -ÑÍ2

ÎÍ, -NHCOCH3, -SO2NH2, ìåòèëåíäèîêñè, ýòèëåíäèîêñè, -Î(ÑÍ2)2N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)3N-
ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)4N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)2N-ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)4N-ïèïåðàçèíèë, -NHCH(CH2OH)ôåíèë, -CONH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, ãäå êàæäà  èç
óêàçàííûõ âûøå ôåíèëüíûõ, ìîðôîëèíî, ïèïåðàçèíèëüíûõ è ïèïåðèäèíèëüíûõ ãðóïï
 âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïîé, âûáðàííîé
èç Ñ1-4àëêîêñè, ôåíèëà, ôåíèëîêñè, áåíçèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíî èëè
áåíçèëîêñè. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè
ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -COR'. Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí -ÑÎÑÍ2CN èëè -ÑÎÑÍ3.

Äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóë II-E-(i), II-E-(ii), II-F-(i), II-F-(ii), II-G-(i), II-G-
(ii), II-G'-(i), II-G'-(ii), II-H-(i), II-H-(ii), II-I-(i), II-I-(ii), II-I'-(i), II-
I'-(ii), II-J-(i), II-J-(ii), II-K-(i), II-K-(ii), II-E-(i)', II-E-(ii)', II-F-(i)',
II-F-(ii)', II-G-(i)', II-G-(ii)', II-G'-(i)', II-G'-(ii)', II-H-(i)', II-H-(ii)', II-
I-(i)', II-I-(ii)', II-I'-(i)', II-I'-(ii)', II-J-(i)', II-J-(ii)', II-K-(i)' èëè II-K-(ii)' Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç ôåíèëà, è Cy1 âûáðàí èç öèêëîãåêñèëà,
ôóðàíèëà èëè öèêëîïðîïèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîãî 0-3 ãðóïïàìè QRX. Â áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ âûøå, n ðàâíî 0
èëè n ðàâíî 1 è Ò ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÑÍ2; õ ðàâíî 0-3, y ðàâíî 0-3 è â êàæäîì ñëó÷àå QRX

èëè ZRY ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàâèñèìî R', ãàëîãåí, CN,
NO2, -N(R')2, -CH2N(R')2, -OR', -CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2N(R')

2, -CONR(CH2)2N(R')2, -CONR(CH2)3N(R')2, -CONR(CH2)4N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(CH2)3

OR', -O(CH2)4OR', -O(CH2)2N(R')2, -O(CH2)3N(R')2 èëè -O(CH2)4N(R')2. Â áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû QRX èëè ZRY ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
êàæäûé íåçàâèñèìî, Cl, Br, F, CF3, Me, Et, CN, -COOH,
N(CH3)2, -N(Et)2, -N(iPr)2, -Î(ÑÍ2)2ÎÑÍ3, -CONH2, COOCH3, -ÎÍ, -ÑÍ2ÎÍ, -NHCOCH3,
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SO2NH2, ìåòèëåíäèîêñè, ýòèëåíäèîêñè, -Î(ÑÍ2)2N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)3N-
ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)4N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)2N-ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)4N-ïèïåðàçèíèë, -NHCH(CH2OH)ôåíèë, -CONH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)2N-
ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)2N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)3N-
ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)4N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, ãäå êàæäà  èç
óêàçàííûõ âûøå ôåíèëüíûõ, ìîðôîëèíî, ïèïåðàçèíèëüíûõ è ïèïåðèäèíèëüíûõ ãðóïï
 âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïîé, âûáðàííîé
èç Ñ1-4àëêîêñè, ôåíèëà, ôåíèëîêñè, áåíçèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíî èëè
áåíçèëîêñè. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè
ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -COR'. Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí -ÑÎÑÍ2CN èëè -ÑÎÑÍ3.

Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ïðåäëîæåíû ñîåäèíåíè , èìåþùèå îäíó èç
ôîðìóë:

Â íåêîòîðûõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóë III, IV,
V, VI, VII, VIII, IX, X èëè XI õ ðàâíî 0-3, y ðàâíî 0-3 è â êàæäîì ñëó÷àå QRX èëè ZRY

ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî R', ãàëîãåí, CN,
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NO2, -N(R')2, -CH2N(R')2, -OR', -CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2N(R')

2, -CONR(CH2)2N(R')2, -CONR(CH2)3N(R')2, -CONR(CH2)4N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(CH2)3

OR', -O(CH2)4OR', -O(CH2)2N(R')2, -O(CH2)3N(R')2 èëè -O(CH2)4N(R')2. Â áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû QRX èëè ZRY ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
êàæäûé íåçàâèñèìî, Cl, Br, F, CF3, Me, Et, CN, -COOH,
N(CH3)2, -N(Et)2, -N(iPr)2, -Î(ÑÍ2)2ÎÑÍ3, -CONH2,
COOCH3, -ÎÍ, -ÑÍ2ÎÍ, -NHCOCH3, -SO2NH2, ìåòèëåíäèîêñè, ýòèëåíäèîêñè, -Î(ÑÍ2)2N-
ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)3N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)4N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)3N-ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)4N-
ïèïåðàçèíèë, -NHCH(CH2OH)ôåíèë, -CONH(CH2)2N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)3N-ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)4N-
ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)2N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)3N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)4N-
ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, ãäå êàæäà  èç óêàçàííûõ âûøå ôåíèëüíûõ,
ìîðôîëèíî, ïèïåðàçèíèëüíûõ è ïèïåðèäèíèëüíûõ ãðóïï  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîé èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç Ñ1-4àëêîêñè, ôåíèëà,
ôåíèëîêñè, áåíçèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíî èëè áåíçèëîêñè. Â
íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé
ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -COR'. Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì
àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -ÑÎÑÍ2CN
èëè -ÑÎÑÍ3.

Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóë III, VI, VIII, IX, X è XI
(âêëþ÷à  èõ ïîäãðóïïû)  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ PDK-1.

Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóë VI è VII (âêëþ÷à  èõ
ïîäãðóïïû)  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ JAC-3. Â íåêîòîðûõ
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ôîðìóë VI è VII, ïðèìåíèìûå â êà÷åñòâå
èíãèáèòîðîâ JAC-3,  âë þòñ  çàìåùåííûìè, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîé ãðóïïîé ZRy, ãäå ZRY

ïðåäñòàâë åò ñîáîé N(R'), è ñîåäèíåíè  èìåþò ñòðóêòóðó

Â ñëåäóþùèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóë III, IV, VI è VII (âêëþ÷à  èõ
ïîäãðóïïû)  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ FLT-3.

Íåêîòîðûå äðóãèå êëàññû ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, èìåþùèå îñîáûé èíòåðåñ, âêëþ÷àþò â
ñåá  áè- èëè òðèöèêëè÷åñêèå ïðîèçâîäíûå òðèàçîëà, ó êîòîðûõ

R1 è R2 èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå â îáùåì âûøå è ïðèâåäåííûå â êëàññàõ è
ïîäêëàññàõ çäåñü;

R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè Ñ1-4àëêèë;
R3 è R5, âç òûå âìåñòå, îáðàçóþò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç 5-7-

÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî
ìîíîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííîãî èç àçîòà,
êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 8-10-÷ëåííîé íàñûùåííîé, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîé,  èëè
ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö, èìåþùåé 0-3 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííîãî èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

R3 è R5, âç òûå âìåñòå, îáðàçóþò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç 5-7-
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÷ëåííîãî íàñûùåííîãî, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî
ìîíîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-3 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííîãî èç àçîòà,
êèñëîðîäà èëè ñåðû, èëè 8-10-÷ëåííîé íàñûùåííîé, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííîé, èëè
ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîé áèöèêëè÷åñêîé ñèñòåìû êîëåö, èìåþùåé 0-3 ãåòåðîàòîìà,
íåçàâèñèìî âûáðàííîãî èç àçîòà, êèñëîðîäà èëè ñåðû;

ãäå ëþáîå êîëüöî, îáðàçîâàííîå R3 è R5, âç òûõ âìåñòå, íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî äî
ï òè çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç W-RW, ãäå W ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü
èëè Ñ1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ ìåòèëåíîâûõ çâåíüåâ W íåîá çàòåëüíî è
íåçàâèñèìî çàìåíåíû íà -NR-, -S-, -O-, -CS-, -CO2-, -OCO-, -CO-, -ÑÎÑÎ-, -CONR-, -NRCO-
, -NRCO2-, -SO2NR-, -NRSO2-, -CONRNR-, -NRCONR-, -OCONR-, -NRNR-, -NRSO2NR-, -SO-,
-SO2-, -PO-, -PO2- èëè -POR-; è â êàæäîì ñëó÷àå Rw ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íåçàâèñèìî R',
ãàëîãåí. NO2, CN, OR', SR', N(R')2, NR'COR', NR'CONR'2, NR'CO2R', COR', CO2R', OCOR',
CON(R')2, OCON(R')2, SOR', SO2R', SO2N(R')2, NR'SO2R', NR'SO2N(R')2, COCOR' èëè
COCH2COR'.

Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè , îïèñàííûå íåïîñðåäñòâåííî âûøå,
âêëþ÷àþò â ñåá  îäíî èëè íåñêîëüêî èëè âñå èç ñëåäóþùèõ îãðàíè÷åíèé:

à) ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èñêëþ÷àþò ñîåäèíåíè , èìåþùèå îáùóþ ñòðóêòóðó:

â êîòîðîé R1, R2 è R3 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , Ì è Ê ïðåäñòàâë þò ñîáîé Î èëè
Í2, ïðè óñëîâèè ÷òî K è Ì  âë þòñ  ðàçíûìè, À è Â ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
êàæäûé, -CH2-, -NH-, -N-àëêèë-, -N-àðàëêèë-, -NCORa, -NCONHRb èëè -NCSNHRb, ãäå Ra

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íèçøèé àëêèë èëè àðàëêèë è Rb ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêèë ñ
íåðàçâåòâëåííîé èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, àðàëêèë èëè àðèë, êîòîðûé ìîæåò áûòü ëèáî
íåçàìåùåííûì, ëèáî çàìåùåííûì îäíèì èëè íåñêîëüêèìè àëêèëüíûìè è/èëè
ãàëîãåíàëêèëüíûìè çàìåñòèòåë ìè;

b) ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èñêëþ÷àþò ñîåäèíåíè , èìåþùèå îáùóþ ñòðóêòóðó:

â êîòîðîé R1 è R2 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè  è r è s ðàâíû, êàæäûé íåçàâèñèìî,
0, 1, 2, 3 èëè 4, ïðè óñëîâèè ÷òî ñóììà s è r ðàâíà, ïî ìåíüøåé ìåðå, 1;

ñ) ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èñêëþ÷àþò ëþáîå îäíî èëè íåñêîëüêî èëè âñå èç ñëåäóþùèõ
ñîåäèíåíèé:
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,

â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH(CH)(Ph)C=O(Ph);
,

â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ôåíèë èëè ôåíèë, çàìåùåííûé ÎÌå,
Cl èëè Ìå;

,

â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ôåíèë èëè ôåíèë, çàìåùåííûé ÎÌå,
Cl, Ìå, ÎÌå, èëè R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé áåíçèë;

,
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â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðàëêèë è Rc è Rd

ïðåäñòàâë þò ñîáîé, êàæäûé íåçàâèñèìî, Ìå, âîäîðîä, ÑÍ2Cl èëè Cl;

â êîòîðîé Re ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë;
,

â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ìå, ÎÌå, Br èëè
Cl, èëè

Â íåêîòîðûõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  èìåþò îäíó èç
ñëåäóþùèõ ôîðìóë:
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ãäå W è RW èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå â îáùåì âûøå è îïèñàííûå çäåñü â êëàññàõ è
ïîäêëàññàõ, è ð ðàâíî 0-5.

Êàê îïèñàíî â îáùåì âûøå, â íåêîòîðûõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè 
Ar1 âûáðàí èç ëþáîé îäíîé èç ôîðìóë îò à äî u, ïðèâåäåííûõ âûøå (âêëþ÷à  íåêîòîðûå
ïîäãðóïïû b-i, c-i, b-ii, b-iii, c-ii èëè c-iii), è â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  Cy1

âûáðàí èç ëþáîé îäíîé ôîðìóëû îò v äî ff, ïðèâåäåííûõ âûøå. Äîëæíî áûòü ïîí òíî,
îäíàêî, ÷òî äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ íåïîñðåäñòâåííî âûøå, íåêîòîðûå
äîïîëíèòåëüíûå ñîåäèíåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè ìè îñîáîãî èíòåðåñà. Íàïðèìåð, â
íåêîòîðûõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  îñîáûé èíòåðåñ
ïðåäñòàâë þò òå ñîåäèíåíè , ó êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è Ar1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë.
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Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ âûøå, íåêîòîðûå äîïîëíèòåëüíûå
ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâë þò îñîáûé èíòåðåñ. Íàïðèìåð, â íåêîòîðûõ äðóãèõ ïðèâåäåííûõ â
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êà÷åñòâå ïðèìåðîâ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè  îñîáûé èíòåðåñ ïðåäñòàâë þò òå
ñîåäèíåíè , ó êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ïèðèäèë.
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Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ âûøå, íåêîòîðûå äîïîëíèòåëüíûå
ñîåäèíåíè  ïðåäñòàâë þò îñîáûé èíòåðåñ. Íàïðèìåð, â íåêîòîðûõ äðóãèõ ïðèâåäåííûõ â
êà÷åñòâå ïðèìåðîâ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  îñîáûé èíòåðåñ ïðåäñòàâë þò òå
ñîåäèíåíè , ó êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé öèêëîãåêñèë.
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Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ âûøå, íåêîòîðûå äîïîëíèòåëüíûå
ñîåäèíåíè  ïðåäñòàâë þò îñîáûé èíòåðåñ. Íàïðèìåð, â äðóãèõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå
ïðèìåðîâ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  îñîáîãî èíòåðåñà âêëþ÷àþò â ñåá  òå
ñîåäèíåíè , ó êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
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íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé òåòðàãèäðîôóðèë.

Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ âûøå, íåêîòîðûå äîïîëíèòåëüíûå
ñîåäèíåíè  ïðåäñòàâë þò îñîáûé èíòåðåñ. Íàïðèìåð, â äðóãèõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå
ïðèìåðîâ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  îñîáîãî èíòåðåñà âêëþ÷àþò â ñåá  òå
ñîåäèíåíè , ó êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä è Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
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íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé öèêëîïðîïèë.

Êàê îïèñàíî âûøå, ëþáîå êîëüöî, îáðàçîâàííîå R3 è R5, âç òûìè âìåñòå, ìîæåò áûòü
íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî äî 5 ãðóïïàìè WRW. Â íåêîòîðûõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ
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îñóùåñòâëåíè  ð ðàâíî 0-3. Â äðóãèõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ð ðàâíî
0 è êîëüöî, îáðàçîâàííîå R3 è R5,  âë åòñ  íåçàìåùåííûì.

Â ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû WRW ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
êàæäà  íåçàâèñèìî, R', ãàëîãåí, CN, NO2,
N(R')2, -CH2N(R')2, -OR', -CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2N(R')2

, -CONR(CH2)2N(R')2, -CONR(CH2)3N(R')2, -CONR(CH2)4N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(CH2)3

OR', -O(CH2)4OR', -O(CH2)2N(R')2, -O(CH2)3N(R')2 èëè -O(CH2)4N(R')2. Â äðóãèõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû WRW ïðåäñòàâë þò ñîáîé, êàæäà  íåçàâèñèìî, Cl, Br, F, CF3, Me,
Et, CN, -COOH, N(CH3)2, -N(Et)2, -N(iPr)2, -Î(ÑÍ2)ÎÑÍ3, -CONH2,
COOCH3, -ÎÍ, -ÑÍ2ÎÍ, -NHCOCH3, -SO2NH2, ìåòèëåíäèîêñè, ýòèëåíäèîêñè, -Î(ÑÍ2)2N-
ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)3N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)4N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)3N-ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)4N-
ïèïåðàçèíèë, -NHCH(CH2OH)ôåíèë, -CONH(CH2)2N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)3N-ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)4N-
ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)2N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)3N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)4N-
ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, ãäå êàæäà  èç óêàçàííûõ âûøå ôåíèëüíûõ,
ìîðôîëèíî, ïèïåðàçèíèëüíûõ è ïèïåðèäèíèëüíûõ ãðóïï  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîé èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç Ñ1-4àëêîêñè, ôåíèëà,
ôåíèëîêñè, áåíçèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíî èëè áåíçèëîêñè. Â
íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé
ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -COR'. Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì
àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -ÑÎÑÍ2CN
èëè -ÑÎÑÍ3. Ïðèìåðû ãðóïï ZRW âêëþ÷àþò òàêæå ãðóïïû, ïîêàçàííûå íèæå â òàáëèöå 1.

Â áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  äë  ñîåäèíåíèé, îïèñàííûõ âûøå,
n ðàâíî 0 èëè n ðàâíî 1 è Ò ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÑÍ2; ð=0-3, y ðàâíî 0-3; è â êàæäîì
ñëó÷àå WRW èëè ZRY ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íåçàâèñèìî, R', ãàëîãåí, CN,
NO2, -N(R')2, -CH2N(R')2, -OR',
CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2N(R')2, -CONR(CH2)2N(R')2
, -CONR(CH2)3N(R')2, -CONR(CH2)4N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(CH2)3OR', -O(CH2)4OR', -O(CH2)2

N(R')2, -O(CH2)3N(R')2 èëè -O(CH2)4N(R')2.
Â áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  ãðóïïû WRW èëè ZRY

ïðåäñòàâë þò ñîáîé, êàæäà  íåçàâèñèìî, Cl, Br, F, CF3, Me, Et, CN, -COOH,
N(CH3)2, -N(Et)2, -N(iPr)2, -Î(ÑÍ2)2ÎÑÍ3, -CONH2,
COOCH3, -ÎÍ, -ÑÍ2ÎÍ, -NHCOCH3, -SO2NH2, ìåòèëåíäèîêñè, ýòèëåíäèîêñè, -Î(ÑÍ2)2N-
ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)3N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)4N-ìîðôîëèíî, -Î(ÑÍ2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)3N-ïèïåðàçèíèë, -Î(ÑÍ2)4N-
ïèïåðàçèíèë, -NHCH(CH2OH)ôåíèë, -CONH(CH2)2N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)3N-ïèïåðàçèíèë, -CONH(CH2)4N-
ìîðôîëèíî, -CONH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)2N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)2N-
ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)3N-ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)3N-ïèïåðàçèíèë, -SO2NH(CH2)4N-
ìîðôîëèíî, -SO2NH(CH2)4N-ïèïåðàçèíèë, ãäå êàæäà  èç óêàçàííûõ âûøå ôåíèëüíûõ,
ìîðôîëèíî, ïèïåðàçèíèëüíûõ è ïèïåðèäèíèëüíûõ ãðóïï  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîé, èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç Ñ1-4àëêîêñè, ôåíèëà,
ôåíèëîêñè, áåíçèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíî èëè áåíçèëîêñè. Â
íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé
ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -COR'. Â íåêîòîðûõ äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  àòîì
àçîòà ïèïåðèäèíèëüíîé èëè ïèïåðàçèíèëüíîé ãðóïïû íåîá çàòåëüíî çàìåùåí -ÑÎÑÍ2CN
èëè -ÑÎÑÍ3.

Â äðóãèõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä
èëè Ñ1-4àëêèë. Â áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R4 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé âîäîðîä èëè ìåòèë. Â íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  R4

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.
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Ðåïðåçåíòàòèâíûå ïðèìåðû ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ïðåäñòàâëåíû íèæå â òàáëèöå 1.
Òàáëèöà 1. Ïðèìåðû ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I:
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III. Îáùà  ñèíòåòè÷åñêà  ìåòîäîëîãè :
Ñîåäèíåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû â îáùåì ñïîñîáàìè, èçâåñòíûìè

ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè äë  àíàëîãè÷íûõ ñîåäèíåíèé, êàê ïîêàçàíî íà ïðèâåäåííîé
íèæå îáùåé ñõåìå è óêàçàííûõ íèæå ïðèìåðàõ.

Ñõåìà 1:

(I)=èçîïðîïàíîë ïðè 100 ãðàäóñàõ Öåëüñè  â òå÷åíèå 1 ÷àñà.
(II)=èçîïðîïàíîë ïðè 100 ãðàäóñàõ Öåëüñè  íà ïðîò æåíèè íî÷è.
Ïðèâåäåííà  âûøå ñõåìà I ïîêàçûâàåò îáùèé ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I.

Íàïðèìåð, ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû âçàèìîäåéñòâèåì èñõîäíîãî
ìàòåðèàëà (Q) ñ ïîäõîä ùèì àìèíîì ñ îáðàçîâàíèåì ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè  (À).
Ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì (À) ñ ïîäõîä ùèì ãèäðàçèíîì ïîëó÷àþò îïèñàííûå
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I.

Ïðèâåäåííà  íèæå ñõåìà 2 ïîêàçûâàåò ñèíòåç íåêîòîðûõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå
ïðèìåðîâ ñîåäèíåíèé, ó êîòîðûõ R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(L)mAr2, ýòè ñîåäèíåíè 
ïîëó÷àþò òàêæå îáùèìè ïðîöåäóðàìè, îïèñàííûìè âûøå.

Ñõåìà 2:
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(I)=èçîïðîïàíîë ïðè 100 ãðàäóñàõ Öåëüñè  â òå÷åíèå 1 ÷àñà.
(II)=èçîïðîïàíîë ïðè 100 ãðàäóñàõ Öåëüñè  íà ïðîò æåíèè íî÷è.
Íà ñõåìàõ 3, 4 è 5 èçîáðàæåí ñèíòåç íåêîòîðûõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ

ñîåäèíåíèé, ó êîòîðûõ R3 è R5, âç òûå âìåñòå, îáðàçóþò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîå
êîëüöî, êàê çäåñü óêàçàíî. Õîò  íèæå ïðèâåäåí ñèíòåç íåêîòîðûõ ñîåäèíåíèé, äîëæíî
áûòü ïîí òíî, ÷òî äðóãèå áè- è òðèöèêëè÷åñêèå ñîåäèíåíè , îïðåäåë åìûå çäåñü â îáùåì,
ìîãóò áûòü òàêæå ïîëó÷åíû îïèñûâàåìûì çäåñü ñïîñîáîì.

Ñõåìà 3:

Íà ñõåìàõ 4 è 5 èçîáðàæåíû îáùèå ñèíòåçû ñîåäèíåíèé, èìåþùèõ îáùóþ ôîðìóëó:

Ñõåìà 4:
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Ñõåìà 5:

Õîò  íåêîòîðûå ïðèâåäåííûå â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ âàðèàíòû îñóùåñòâëåíè 
èçîáðàæåíû è îïèñàíû âûøå è çäåñü, äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè 
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïî ñïîñîáàì, îïèñàííûì â îáùåì âèäå âûøå, ñ èñïîëüçîâàíèåì
ïîäõîä ùèõ èñõîäíûõ ìàòåðèàëîâ.

Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè
Êàê îïèñàíî âûøå, íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå ïðåäëàãàåò ñîåäèíåíè , êîòîðûå  âë þòñ 

èíãèáèòîðàìè ïðîòåèíêèíàç, è ïîýòîìó íàñòî ùèå ñîåäèíåíè   âë þòñ  ïðèãîäíûìè äë 
ëå÷åíè  çàáîëåâàíèé, íàðóøåíèé è ñîñòî íèé, âêëþ÷àþùèõ â ñåá , íî íå
îãðàíè÷èâàþùèõñ  ïåðå÷èñëåííûì, ñåðäå÷íîå íàðóøåíèå, íåéðîäåãåíåðàòèâíîå
íàðóøåíèå, ïñèõîòè÷åñêèå íàðóøåíè , àóòîèììóííîå íàðóøåíèå, ñîñòî íèå, ñâ çàííîå ñ
òðàíñïëàíòàöèåé îðãàíà, âîñïàëèòåëüíîå íàðóøåíèå, èììóíîëîãè÷åñêè îïîñðåäîâàííîå
íàðóøåíèå, âèðóñíóþ áîëåçíü èëè êîñòíîå íàðóøåíèå. Â ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè   âë þòñ  ïîëåçíûìè äë  ëå÷åíè  àëëåðãèè, àñòìû, äèàáåòà,
áîëåçíè Àëüöãåéìåðà, áîëåçíè Õàíòèíãòîíà, áîëåçíè Ïàðêèíñîíà, ÑÏÈÄ-àññîöèèðîâàííîé
äåìåíöèè, áîêîâîãî àìèîòðîôè÷åñêîãî ñêëåðîçà (AML, áîëåçíü Lou Gehrig), ðàññå ííîãî
ñêëåðîçà (MS), øèçîôðåíèè, êàðäèîìèîöèòíîé ãèïåðòðîôèè, ðåïåðôóçèè/èøåìèè
(íàïðèìåð, óäàðà), àëîïåöèè, ðàêà, ãåïàòîìåãàëèè, ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòîãî çàáîëåâàíè ,
âêëþ÷à  êàðäèîìåãàëèþ, ìóêîâèñöèäîç, âèðóñíîãî çàáîëåâàíè , àóòîèììóííîãî
çàáîëåâàíè , àòåðîñêëåðîçà, ðåñòåíîçà, ïñîðèàçà, âîñïàëåíè , ãèïåðòåíçèè,
ñòåíîêàðäèè, öåðåáðîâàñêóë ðíîãî ñîêðàùåíè , íàðóøåíè  ïåðèôåðè÷åñêîãî
êðîâîîáðàùåíè , ïðåæäåâðåìåííûõ ðîäîâ, àðòåðèîñêëåðîçà, âàçîñïàçìà (öåðåáðàëüíîãî
âàçîñïàçìà, êîðîíàðíîãî âàçîñïàçìà), ðåòèíîïàòèè, ýðåêòèëüíîé äèñôóíêöèè (ED), ÑÏÈÄÀ,
îñòåîïîðîçà, áîëåçíè Êðîíà è êîëèòà, âûðîñòà íåéðèòà è áîëåçíè Ðåíî. Â
ïðåäïî÷òèòåëüíûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  çàáîëåâàíèåì, ñîñòî íèåì èëè íàðóøåíèåì
 âë åòñ  àòåðîñêëåðîç, ãèïåðòåíçè , ýðåêòèëüíà  äèñôóíêöè  (ED), ðåïåðôóçè /èøåìè 
(íàïðèìåð, óäàð) èëè âàçîñïàçì (öåðåáðàëüíûé âàçîñïàçì, êîðîíàðíûé âàçîñïàçì).

Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì â äðóãîì àñïåêòå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäëîæåíû
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè, êîòîðûå ñîäåðæàò ëþáîå èç îïèñûâàåìûõ
çäåñü ñîåäèíåíèé è íåîá çàòåëüíî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íîñèòåëü,
âñïîìîãàòåëüíîå âåùåñòâî èëè íàïîëíèòåëü. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè 
óêàçàííûå êîìïîçèöèè íåîá çàòåëüíî äàëåå âêëþ÷àþò îäèí èëè íåñêîëüêî
äîïîëíèòåëüíûõ òåðàïåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ.

Äîëæíî áûòü òàêæå èçâåñòíî, ÷òî íåêîòîðûå èç ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
ìîãóò ñóùåñòâîâàòü äë  ëå÷åíè  â ñâîáîäíîé ôîðìå èëè, åñëè òðåáóåòñ , â âèäå èõ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ïðîèçâîäíûõ. Â ñîîòâåòñòâèè ñ íàñòî ùèì èçîáðåòåíèåì
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ïðîèçâîäíûå âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ 
ïåðå÷èñëåííûì, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ïðîëåêàðñòâà, ñîëè, ñëîæíûå ýôèðû, ñîëè
òàêèõ ýôèðîâ èëè ëþáîé äðóãîé àääóêò èëè ïðîèçâîäíîå, êîòîðîå ïðè ââåäåíèè ïàöèåíòó,
íóæäàþùåìóñ  â ýòîì, ñïîñîáåí îáåñïå÷èòü ïð ìûì èëè êîñâåííûì îáðàçîì îáðàçîâàíèå
ñîåäèíåíè , â ïðîòèâíîì ñëó÷àå îïèñûâàåìîãî çäåñü, èëè åãî ìåòàáîëèò èëè îñòàòîê.

Èñïîëüçóåìûé çäåñü òåðìèí «ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü» îòíîñèòñ  ê òåì
ñîë ì, êîòîðûå íàõîä òñ  â ïðåäåëàõ îáúåìà çäðàâîãî ìåäèöèíñêîãî ñóæäåíè ,  âë þòñ 
ïîäõîä ùèìè äë  ïðèìåíåíè  â êîíòàêòå ñ òêàí ìè ÷åëîâåêà è íèçøèõ æèâîòíûõ áåç
÷ðåçìåðíîé òîêñè÷íîñòè, ðàçäðàæåíè , àëëåðãè÷åñêîé ðåàêöèè è òîìó ïîäîáíîå è èìåþò
ñîðàçìåðíîå îòíîøåíèå ïðèåìëåìà  ïîëüçà/ðèñê. Òåðìèí «ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà 
ñîëü» îçíà÷àåò ëþáóþ íåòîêñè÷íóþ ñîëü èëè ñîëü ñëîæíîãî ýôèðà ñîåäèíåíè  äàííîãî
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èçîáðåòåíè , êîòîðà  ïðè ââåäåíèè ðåöèïèåíòó ñïîñîáíà îáåñïå÷èâàòü îáðàçîâàíèå ëèáî
ïð ìûì, ëèáî êîñâåííûì îáðàçîì, ñîåäèíåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  èëè åãî
èíãèáèðóþùåãî àêòèâíîãî ìåòàáîëèòà èëè îñòàòêà. Èñïîëüçóåìûé çäåñü òåðìèí «åãî
èíãèáèðóþùèé àêòèâíûé ìåòàáîëèò èëè îñòàòîê» îçíà÷àåò, ÷òî ìåòàáîëèò èëè åãî îñòàòîê
òàêæå  âë åòñ  èíãèáèòîðîì ïîäñåìåéñòâ ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK,
AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), ïðîòåèíêèíàç CDK, GSK, SRC, ROCK
è/èëè SYK.

Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè  âë þòñ  õîðîøî èçâåñòíûìè â äàííîé îáëàñòè.
Íàïðèìåð, S.M Berge et al. îïèñàëè ïîäðîáíî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè â
ïóáëèêàöèè Pharmaceutical Sciences, 1977, 66, 1-19, âêëþ÷åííîé çäåñü â êà÷åñòâå
ññûëêè. Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè ñîåäèíåíèé äàííîãî èçîáðåòåíè  âêëþ÷àþò â
ñåá  ñîëè, ïîëó÷åííûå èç ïîäõîä ùèõ íåîðãàíè÷åñêèõ è îðãàíè÷åñêèõ êèñëîò è îñíîâàíèé.
Ïðèìåðàìè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ, íåòîêñè÷íûõ êèñëîòíî-àääèòèâíûõ ñîëåé
 âë þòñ  ñîëè àìèíîãðóïïû, îáðàçîâàííîé ñ íåîðãàíè÷åñêèìè êèñëîòàìè, òàêèìè êàê
õëîðèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, áðîìèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, ôîñôîðíà  êèñëîòà, ñåðíà 
êèñëîòà è ïåðõëîðíà  êèñëîòà, èëè ñ îðãàíè÷åñêèìè êèñëîòàìè, òàêèìè êàê óêñóñíà 
êèñëîòà, ùàâåëåâà  êèñëîòà, ìàëåèíîâà  êèñëîòà, âèííà  êèñëîòà, ëèìîííà  êèñëîòà,
 íòàðíà  êèñëîòà èëè ìàëîíîâà  êèñëîòà, èëè ñ èñïîëüçîâàíèåì äðóãèõ ñïîñîáîâ,
èçâåñòíûõ â äàííîé îáëàñòè, òàêèõ êàê èîíîîáìåí. Äðóãèå ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå
ñîëè âêëþ÷àþò â ñåá  àäèïàò, àëüãèíàò, àñêîðáàò, àñïàðòàò, áåíçîëñóëüôîíàò, áåíçîàò,
áèñóëüôàò, áîðàò, áóòèðàò, êàìôîðàò, êàìôîðàñóëüôîíàò, öèòðàò, öèêëîïåíòàíïðîïèîíàò,
äèãëþêîíàò, äîäåöèëñóëüôàò, ýòàíñóëüôîíàò, ôîðìèàò, ôóìàðàò, ãëþêîãåïòàíîàò,
ãëèöåðîôîñôàò, ãëþêîíàò, ïîëóñóëüôàò, ãåïòàíîàò, ãåêñàíîàò, ãèäðîèîäèä, 2-
ãèäðîêñèýòàíñóëüôîíàò, ëàêòîáèîíàò, ëàêòàò, ëàóðàò, ëàóðèëñóëüôàò, ìàëàò, ìàëåàò,
ìàëîíàò, ìåòàíñóëüôîíàò, 2-íàôòàëèíñóëüôîíàò, íèêîòèíàò, íèòðàò, îëåàò, îêñàëàò,
ïàëüìèòàò, ïàìîàò, ïåêòèíàò, ïåðñóëüôàò, 3-ôåíèëïðîïèîíàò, ôîñôàò, ïèêðàò, ïèâàëàò,
ïðîïèîíàò, ñòåàðàò, ñóêöèíàò, ñóëüôàò, òàðòðàò, òèîöèàíàò, ï-òîóîëñóëüôîíàò,
óíäåêàíîàò, âàëåðàò è òîìó ïîäîáíîå. Ñîëè, ïîëó÷åííûå èç ïîäõîä ùèõ îñíîâàíèé,
âêëþ÷àþò â ñåá  ñîëè ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, ùåëî÷íîçåìåëüíîãî ìåòàëëà, àììîíè 
è N+(C1-4àëêèë)4. Äàííîå èçîáðåòåíèå ðàññìàòðèâàåò òàêæå êâàòåðíèçàöèþ ëþáîé èç
îñíîâíûõ àçîòñîäåðæàùèõ ãðóïï îïèñàííûõ çäåñü ñîåäèíåíèé. Ðàñòâîðèìûå èëè
äèñïåðãèðóåìûå â âîäå èëè ìàñëå ïðîäóêòû ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû òàêîé êâàòåðíèçàöèåé.
Ðåïðåçåíòàòèâíûå ñîëè ùåëî÷íûõ èëè ùåëî÷íîçåìåëüíûõ ìåòàëëîâ âêëþ÷àþò â ñåá  ñîëè
íàòðè , ëèòè , êàëè , êàëüöè , ìàãíè  è òîìó ïîäîáíîå. Ñëåäóþùèå ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè âêëþ÷àþò â ñåá , åñëè  âë þòñ  ïîäõîä ùèìè, íåòîêñè÷íûå êàòèîíû
àììîíè , ÷åòâåðòè÷íîãî àììîíè  è àìèíà, îáðàçîâàííûå ñ ïðèìåíåíèåì ïðîòèâîèîíîâ,
òàêèõ êàê ãàëîãåíèä, ãèäðîêñèä, êàðáîêñèëàò, ñóëüôàò, ôîñôàò, íèòðàò, íèçøèé
àëêèëñóëüôîíàò è àðèëñóëüôîíàò.

Êàê îïèñàíî âûøå, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
äîïîëíèòåëüíî ñîäåðæàò ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûé íîñèòåëü, âñïîìîãàòåëüíîå
âåùåñòâî èëè íàïîëíèòåëü, êîòîðûé ïðè èñïîëüçîâàíèè çäåñü âêëþ÷àåò â ñåá  ëþáîé è âñå
ðàñòâîðèòåëè, ðàçáàâèòåëè èëè äðóãèå æèäêèå íàïîëíèòåëè, âñïîìîãàòåëüíûå ñðåäñòâà
äë  äèñïåðãèðîâàíè  èëè ñóñïåíäèðîâàíè , ïîâåðõíîñòíî-àêòèâíûå âåùåñòâà,
èçîòîíè÷åñêèå àãåíòû, çàãóùàþùèå èëè ýìóëüãèðóþùèå àãåíòû, êîíñåðâàíòû, òâåðäûå
ñâ çûâàþùèå âåùåñòâà, ñìàçûâàþùèå âåùåñòâà è òîìó ïîäîáíîå, ÷òî  âë åòñ 
ïîäõîä ùèì äë  òðåáóåìîé êîíêðåòíîé ëåêàðñòâåííîé ôîðìû. Â Remington's
Pharmaceutical Sciences, Sixteenth Edition, E. W. Martin (Mack Publishing Co.,
Easton, Pa., 1980) îïèñàë ðàçëè÷íûå íîñèòåëè, èñïîëüçóåìûå ïðè èçãîòîâëåíèè
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ êîìïîçèöèé, è ðàçëè÷íûå ñïîñîáû èõ ïîëó÷åíèè. Çà
èñêëþ÷åíèåì òîãî, ÷òî ëþáà  îáùåïðèí òà  ñðåäà-íîñèòåëü  âë åòñ  íåñîâìåñòèìîé ñ
ñîåäèíåíè ìè èçîáðåòåíè , íàïðèìåð, âñëåäñòâèå ïðîäóöèðîâàíè  ëþáîãî
íåæåëàòåëüíîãî áèîëîãè÷åñêîãî äåéñòâè  èëè, èíà÷å, âðåäíîãî âçàèìîäåéñòâè  ñ ëþáûì
äðóãèì êîìïîíåíòîì(àìè) ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé êîìïîçèöèè, ïðåäïîëàãàåòñ , ÷òî
åå ïðèìåíåíèå íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ îáúåìà äàííîãî èçîáðåòåíè . Íåêîòîðûå ïðèìåðû
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ìàòåðèàëîâ, êîòîðûå ìîãóò ñëóæèòü â êà÷åñòâå ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ íîñèòåëåé,
âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ  ïåðå÷èñëåííûì, èîíîîáìåííèêè, îêñèä àëþìèíè ,
ñòåàðàò àëþìèíè , ëåöèòèí, áåëêè ñûâîðîòêè, òàêèå êàê àëüáóìèí ñûâîðîòêè ÷åëîâåêà,
áóôåðíûå âåùåñòâà, òàêèå êàê ôîñôàòû, ãëèöèí, ñîðáèíîâà  êèñëîòà èëè ñîðáàò êàëè ,
ñìåñè íåïîëíûõ ãëèöåðèäíûõ ýôèðîâ íàñûùåííûõ ðàñòèòåëüíûõ æèðíûõ êèñëîò, âîäà,
ñîëè èëè ýëåêòðîëèòû, òàêèå êàê ñóëüôàò ïðîòàìèíà, ãèäðîôîñôàò íàòðè , ãèäðîôîñôàò
êàëè , õëîðèä íàòðè , ñîëè öèíêà, êîëëîèäàëüíûé äèîêñèä êðåìíè , òðèñèëèêàò ìàãíè ,
ïîëèâèíèëïèððîëèäîí, ïîëèàêðèëàòû, âîñêè, áëîê-ñîïîëèìåðû ïîëèýòèëåí-
ïîëèîêñèïðîïèëåí, ëàíîëèí, ñàõàðà, òàêèå êàê ëàêòîçà, ãëþêîçà è ñàõàðîçà; êðàõìàëû,
òàêèå êàê êóêóðóçíûé êðàõìàë è êàðòîôåëüíûé êðàõìàë; öåëëþëîçà è åå ïðîèçâîäíûå,
òàêèå êàê íàòðèéêàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçà, ýòèëöåëëþëîçà è àöåòàò öåëëþëîçû,
ïîðîøêîîáðàçíûé òðàãàêàíò; ìàëüò; æåëàòèí; òàëüê, ýêñöèïèåíòû, òàêèå êàê êàêàî-ìàñëî
è âîñêè ñóïïîçèòîðèåâ; ìàñëà, òàêèå êàê àðàõèñîâîå ìàñëî, õëîïêîâîå ìàñëî;
ïîäñîëíå÷íîå ìàñëî; êóíæóòíîå ìàñëî; îëèâêîâîå ìàñëî; êóêóðóçíîå ìàñëî è ñîåâîå ìàñëî;
ãëèêîëè, òàêèå êàê ïðîïèëåíãëèêîëü èëè ïîëèýòèëåíãëèêîëü; ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê
ýòèëîëåàò è ýòèëëàóðàò; àãàð; áóôåðíûå àãåíòû, òàêèå êàê ãèäðîêñèä ìàãíè  è ãèäðîêñèä
àëþìèíè ; àëüãèíîâà  êèñëîòà; âîäà áåç ïèðîãåíà; èçîòîíè÷åñêèé ñîëåâîé ðàñòâîð;
ðàñòâîð Ðèíãåðà; ýòèëîâûé ñïèðò è ôîñôàòíûå áóôåðíûå ðàñòâîðû, à òàêæå äðóãèå
íåòîêñè÷íûå ñîâìåñòèìûå ñìàçûâàþùèå âåùåñòâà, òàêèå êàê ëàóðèëñóëüôàò íàòðè  è
ñòåàðàò ìàãíè , à òàêæå êðàñ ùèå àãåíòû, âûñâîáîæäàþùèå àãåíòû, àãåíòû äë  ïîëó÷åíè 
ïîêðûòèé, ïîäñëàùèâàþùèå, ïðèäàþùèå âêóñ àãåíòû è îòäóøêè, êîíñåðâàíòû è
àíòèîêèñëèòåëè ìîãóò òàêæå ïðèñóòñòâîâàòü â êîìïîçèöèè â ñîîòâåòñòâèè ñ ðåøåíèåì
èçãîòîâèòåë .

Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíèé è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ êîìïîçèöèé
Åùå â îäíîì àñïåêòå ïðåäëîæåí ñïîñîá ëå÷åíè  èëè ñíèæåíè  ò æåñòè

ïðîëèôåðàòèâíîãî íàðóøåíè , ñåðäå÷íîãî íàðóøåíè , íåéðîäåãåíåðàòèâíîãî íàðóøåíè ,
ïñèõîòè÷åñêîãî íàðóøåíè , àóòîèììóííîãî íàðóøåíè , ñîñòî íè , ñâ çàííîãî ñ
òðàíñïëàíòàöèåé îðãàíà, âîñïàëèòåëüíîãî íàðóøåíè , èììóíîëîãè÷åñêè îïîñðåäîâàííîãî
íàðóøåíè , âèðóñíîé áîëåçíè è êîñòíîãî íàðóøåíè , ñîäåðæàùèé ââåäåíèå ýôôåêòèâíîãî
êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé
ñîåäèíåíèå, â êîòîðîì íóæäàåòñ  ñóáúåêò. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè 
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  «ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì» ñîåäèíåíè  èëè ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìîé êîìïîçèöèè  âë åòñ  òàêîå êîëè÷åñòâî, êîòîðîå ýôôåêòèâíî äë  ëå÷åíè  èëè
ñíèæåíè  ò æåñòè ïðîëèôåðàòèâíîãî íàðóøåíè , ñåðäå÷íîãî íàðóøåíè ,
íåéðîäåãåíåðàòèâíîãî íàðóøåíè , ïñèõîòè÷åñêîãî íàðóøåíè , àóòîèììóííîãî íàðóøåíè ,
ñîñòî íè , ñâ çàííîãî ñ òðàíñïëàíòàöèåé îðãàíà, âîñïàëèòåëüíîãî íàðóøåíè ,
èììóíîëîãè÷åñêè îïîñðåäîâàííîãî íàðóøåíè , âèðóñíîé  áîëåçíè è êîñòíîãî íàðóøåíè .
Ñîåäèíåíè  è êîìïîçèöèè ïî ñïîñîáó íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü ââåäåíû ñ
ïðèìåíåíèåì ëþáîãî êîëè÷åñòâà è ëþáîãî ïóòè ââåäåíè , ýôôåêòèâíîãî äë  ëå÷åíè  èëè
ñíèæåíè  ò æåñòè ïðîëèôåðàòèâíîãî íàðóøåíè , ñåðäå÷íîãî íàðóøåíè ,
íåéðîäåãåíåðàòèâíîãî íàðóøåíè , àóòîèììóííîãî íàðóøåíè , ñîñòî íè , ñâ çàííîãî ñ
òðàíñïëàíòàöèåé îðãàíà, âîñïàëèòåëüíîãî íàðóøåíè , èììóíîëîãè÷åñêè îïîñðåäîâàííîãî
íàðóøåíè , âèðóñíîé áîëåçíè è êîñòíîãî íàðóøåíè . Òî÷íîå òðåáóåìîå êîëè÷åñòâî áóäåò
âàðüèðîâàòü îò ñóáúåêòà ê ñóáúåêòó â çàâèñèìîñòè îò âèäà, âîçðàñòà è îáùåãî ñîñòî íè 
ñóáúåêòà, ò æåñòè èíôåêöèè, êîíêðåòíîãî àãåíòà, ñïîñîáà åãî ââåäåíè  è òîìó
ïîäîáíîãî. Ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  ïðåäïî÷òèòåëüíî èçãîòîâë þò â óíèôèöèðîâàííîé
ëåêàðñòâåííîé ôîðìå äë  ëåãêîñòè ââåäåíè  è îäíîðîäíîñòè äîçû. Âûðàæåíèå
«óíèôèöèðîâàííà  ëåêàðñòâåííà  ôîðìà», èñïîëüçóåìîå çäåñü, îòíîñèòñ  ê ôèçè÷åñêè
äèñêðåòíîé åäèíèöå àãåíòà, ïîäõîä ùåé äë  ïîäâåðãàåìîãî ëå÷åíèþ ïàöèåíòà. Äîëæíî
áûòü ïîí òíî, îäíàêî, ÷òî îáùà  ñóòî÷íà  äîçà, íåîáõîäèìà  äë  ïðèåìà ñîåäèíåíèé èëè
êîìïîçèöèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ðåøàåòñ  øòàòíûì âðà÷îì â ïðåäåëàõ îáúåìà
çäðàâîãî ìåäèöèíñêîãî ñóæäåíè . Îïðåäåëåííûé óðîâåíü ýôôåêòèâíîé äîçû äë  ëþáîãî
êîíêðåòíîãî ïàöèåíòà èëè îðãàíèçìà áóäåò çàâèñåòü îò ðàçëè÷íûõ ôàêòîðîâ, âêëþ÷àþùèõ â
ñåá  ïîäâåðãàåìîå ëå÷åíèþ íàðóøåíèå è ñåðüåçíîñòü íàðóøåíè ; àêòèâíîñòè
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îïðåäåëåííîãî ïðèìåí åìîãî ñîåäèíåíè ; îïðåäåëåííîé ïðèìåí åìîé êîìïîçèöèè;
âîçðàñòà, ìàññû òåëà, îáùåãî çäîðîâü , ïîëà è äèåòû ïàöèåíòà; âðåìåíè ââåäåíè , ïóòè
ââåäåíè  è ñêîðîñòè ýêñêðåöèè îïðåäåëåííîãî ïðèìåí åìîãî ñîåäèíåíè ;
ïðîäîëæèòåëüíîñòè ëå÷åíè ; ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, ïðèìåí åìûõ â êîìáèíàöèè èëè
ñîâìåñòíî ñ îïðåäåëåííûì ïðèìåí åìûì ñîåäèíåíèåì è ïîäîáíûõ ôàêòîðîâ, õîðîøî
èçâåñòíûõ â ìåäèöèíñêîé îáëàñòè. Òåðìèí «ïàöèåíò», èñïîëüçóåìûé çäåñü, îçíà÷àåò
æèâîòíîå, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìëåêîïèòàþùåå, íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ÷åëîâåê.

Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè äàííîãî èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü ââåäåíû
÷åëîâåêó è äðóãèì æèâîòíûì ïåðîðàëüíî, ðåêòàëüíî, ïàðåíòàðàëüíî, âíóòðèïîëîñòíûì
ïóòåì, èíòðàâàãèíàëüíî, âíóòðèáðþøèííî, ìåñòíî (íàïðèìåð, â âèäå ïîðîøêîâ, ìàçåé èëè
êàïåëü), òðàíñáóêêàëüíî, â âèäå îðàëüíîãî èëè íàçàëüíîãî ñïðå  èëè òîìó ïîäîáíîå, â
çàâèñèìîñòè îò ò æåñòè ïîäâåðãàåìîé ëå÷åíèþ èíôåêöèè. Â íåêîòîðûõ âàðèàíòàõ
îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü ââåäåíû ïåðîðàëüíî èëè
ïàðåíòåðàëüíî ïðè óðîâí õ äîçèðîâàíè  ïðèáëèçèòåëüíî îò 0,01 ìã/êã äî ïðèáëèçèòåëüíî
50 ìã/êã è ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 1 ìã/êã äî ïðèáëèçèòåëüíî 25 ìã/êã ìàññû òåëà ñóáúåêòà
â äåíü îäèí èëè íåñêîëüêî ðàç â äåíü äë  ïîëó÷åíè  òðåáóåìîãî òåðàïåâòè÷åñêîãî
äåéñòâè .

Æèäêèå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå
îãðàíè÷èâàþòñ  ïåðå÷èñëåííûì, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ýìóëüñèè, ìèêðîýìóëüñèè,
ðàñòâîðû, ñóñïåíçèè, ñèðîïû è ýëèêñèðû. Êðîìå àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé æèäêèå
ëåêàðñòâåííûå ôîðìû ìîãóò ñîäåðæàòü èíåðòíûå ðàçáàâèòåëè, îáû÷íî èñïîëüçóåìûå â
äàííîé îáëàñòè, òàêèå êàê, íàïðèìåð, âîäà èëè äðóãèå ðàñòâîðèòåëè, ñîëþáèëèçèðóþùèå
àãåíòû è ýìóëüãàòîðû, òàêèå êàê ýòèëîâûé ñïèðò, èçîïðîïèëîâûé ñïèðò, ýòèëêàðáîíàò,
ýòèëàöåòàò, áåíçèëîâûé ñïèðò, áåíçèëáåíçîàò, ïðîïèëåíãëèêîëü, 1,3-áóòèëåíãëèêîëü,
äèìåòèëôîðìàìèä, ìàñëà (â ÷àñòíîñòè, õëîïêîâîå, àðàõèñîâîå, êóêóðóçíîå, çàðîäûøåâîå,
îëèâêîâîå, êàñòîðîâîå è êóíæóòíîå ìàñëà), ãëèöåðèí, òåòðàãèäðîôóðôóðèëîâûé ñïèðò,
ïîëèýòèëåíãëèêîëè è ýôèðû æèðíûõ êèñëîò è ñîðáèòàíà è èõ ñìåñè. Êðîìå èíåðòíûõ
ðàçáàâèòåëåé ïåðîðàëüíûå êîìïîçèöèè ìîãóò òàêæå âêëþ÷àòü â ñåá  âñïîìîãàòåëüíûå
ñðåäñòâà, òàêèå êàê ñìà÷èâàþùèå àãåíòû, ýìóëüãèðóþùèå è ñóñïåíäèðóþùèå àãåíòû,
ïîäñëàùèâàþùèå âåùåñòâà, âêóñîâûå äîáàâêè è îòäóøêè.

Èíúåöèðóåìûå ïðåïàðàòû, íàïðèìåð ñòåðèëüíûå èíúåöèðóåìûå âîäíûå èëè ìàñë íûå
ñóñïåíçèè, ìîãóò áûòü èçãîòîâëåíû èçâåñòíûìè â äàííîé îáëàñòè ñïîñîáàìè ñ
èñïîëüçîâàíèåì ïîäõîä ùèõ äèñïåðãèðóþùèõ èëè ñìà÷èâàþùèõ àãåíòîâ è äèñïåðãèðóþùèõ
àãåíòîâ. Ñòåðèëüíûé èíúåöèðóåìûé ïðåïàðàò ìîæåò áûòü òàêæå ñòåðèëüíûì
èíúåöèðóåìûì ðàñòâîðîì, ñóñïåíçèåé èëè ýìóëüñèåé â íåòîêñè÷íîì ïàðåíòåðàëüíî
ïðèåìëåìîì ðàçáàâèòåëå èëè ðàñòâîðèòåëå, íàïðèìåð â âèäå ðàñòâîðà â 1,3-áóòàíäèîëå. Â
êà÷åñòâå ïðèåìëåìûõ íàïîëíèòåëåé è ðàñòâîðèòåëåé ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàíà âîäà,
ðàñòâîð Ðèíãåðà, U.S.P. (ôàðìàêîïå  ÑØÀ) è èçîòîíè÷åñêèé ðàñòâîð õëîðèäà íàòðè .
Êðîìå òîãî, â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåë  èëè ñóñïåíäèðóþùåé ñðåäû îáû÷íî ïðèìåí þò
ñòåðèëüíûé æèäêèé æèð. Äë  ýòîé öåëè ìîæíî ïðèìåí òü ëþáîå ñìåøàííîå æèðíîå ìàñëî,
âêëþ÷à  ñèíòåòè÷åñêèå ìîíî- è äèãëèöåðèäû. Êðîìå òîãî, ïðè ïîëó÷åíèè èíúåöèðóåìûõ
ïðåïàðàòîâ ïðèìåí þò æèðíûå êèñëîòû, òàêèå êàê îëåèíîâà  êèñëîòà.

Èíúåöèðóåìûå êîìïîçèöèè ìîãóò áûòü ñòåðèëèçîâàíû, íàïðèìåð, ôèëüòðîâàíèåì ÷åðåç
óäåðæèâàþùèé áàêòåðèè ôèëüòð èëè âêëþ÷åíèåì ñòåðèëèçóþùèõ àãåíòîâ â ôîðìå
ñòåðèëüíûõ òâåðäûõ êîìïîçèöèé, êîòîðûå ìîãóò áûòü ðàñòâîðåíû èëè äèñïåðãèðîâàíû â
ñòåðèëüíîé âîäå èëè äðóãîé ñòåðèëüíîé èíúåöèðóåìîé ñðåäå ïåðåä ïðèìåíåíèåì.

×òîáû ïðîëîíãèðîâàòü äåéñòâèå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ÷àñòî æåëàòåëüíî
çàìåäëèòü àáñîðáöèþ ñîåäèíåíè  èç ïîäêîæíîé èëè âíóòðèìûøå÷íîé èíúåêöèè. Ýòî ìîæíî
âûïîëíèòü ïîñðåäñòâîì ïðèìåíåíè  æèäêîé ñóñïåíçèè êðèñòàëëè÷åñêîãî èëè àìîðôíîãî
ìàòåðèàëà ñ ïëîõîé ðàñòâîðèìîñòüþ â âîäå. Ñêîðîñòü àáñîðáöèè ñîåäèíåíè  òîãäà çàâèñèò
îò åãî ñêîðîñòè ðàñòâîðåíè , êîòîðà , â ñâîþ î÷åðåäü, çàâèñèò îò ðàçìåðà êðèñòàëëîâ è
êðèñòàëëè÷åñêîé ôîðìû. Â àëüòåðíàòèâíîì âàðèàíòå çàìåäëåííà  àáñîðáöè 
ïàðåíòåðàëüíî ââåäåííîé ôîðìû ñîåäèíåíè  äîñòèãàåòñ  ðàñòâîðåíèåì èëè
ñóñïåíäèðîâàíèåì ñîåäèíåíè  â ìàñë íîì íàïîëíèòåëå. Èíúåöèðóåìûå ôîðìû äåïî
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ïîëó÷àþò îáðàçîâàíèåì ìèêðîêàïñóëüíûõ ìàòðèö ñîåäèíåíè  â áèîðàçðóøàåìûõ
ïîëèìåðàõ, òàêèõ êàê ïîëèëàêòèä-ïîëèãëèêîëèä. Ñêîðîñòü âûñâîáîæäåíè  ñîåäèíåíè 
ìîæíî ðåãóëèðîâàòü â çàâèñèìîñòè îò îòíîøåíè  ñîåäèíåíè  ê ïîëèìåðó è ïðèðîäû
ïðèìåí åìîãî êîíêðåòíîãî ïîëèìåðà. Ïðèìåðû äðóãèõ áèîðàçðóøàåìûõ ïîëèìåðîâ
âêëþ÷àþò â ñåá  ïîëè(îðòîýôèðû) è ïîëè(àíãèäðèäû). Èíúåöèðóåìûå ïðåïàðàòû òèïà äåïî
òàêæå ïîëó÷àþò óëàâëèâàíèåì ñîåäèíåíè  â ëèïîñîìàõ èëè ìèêðîýìóëüñè õ, êîòîðûå
 âë þòñ  ñîâìåñòèìûìè ñ òêàí ìè òåëà.

Êîìïîçèöè ìè äë  ðåêòàëüíîãî èëè âàãèíàëüíîãî ââåäåíè  ïðåäïî÷òèòåëüíî  âë þòñ 
ñóïïîçèòîðèè, êîòîðûå ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ñìåøèâàíèåì ñîåäèíåíèé äàííîãî
èçîáðåòåíè  ñ ïîäõîä ùèìè íåðàçäðàæàþùèìè ýêñöèïèåíòàìè èëè íîñèòåë ìè, òàêèìè êàê
êàêàî-ìàñëî, ïîëèýòèëåíãëèêîëü èëè âîñêè äë  ñóïïîçèòîðèåâ, êîòîðûå  âë þòñ  òâåðäûìè
ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû, íî ñòàíîâ òñ  æèäêèìè ïðè òåìïåðàòóðå òåëà è,
ñëåäîâàòåëüíî, ïëàâ òñ  â ïð ìîé êèøêå èëè âàãèíàëüíîé ïîëîñòè è âûñâîáîæäàþò
àêòèâíîå ñîåäèíåíèå.

Òâåðäûå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû äë  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  âêëþ÷àþò â ñåá  êàïñóëû,
òàáëåòêè, ïèëþëè, ïîðîøêè è ãðàíóëû. Â òàêèõ òâåðäûõ ëåêàðñòâåííûõ ôîðìàõ àêòèâíîå
ñîåäèíåíèå ñìåøèâàþò, ïî ìåíüøåé ìåðå, ñ îäíèì èíåðòíûì, ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûì ýêñöèïèåíòîì èëè íîñèòåëåì, òàêèì êàê öèòðàò íàòðè  èëè ôîñôàò êàëüöè ,
è/èëè à) íàïîëíèòåë ìè èëè çàïîëíèòåë ìè, òàêèìè êàê êðàõìàëû, ëàêòîçà, ñàõàðîçà,
ãëþêîçà, ìàííèò è êðåìíèåâà  êèñëîòà, b) ñâ çûâàþùèìè âåùåñòâàìè, òàêèìè êàê,
íàïðèìåð, êàðáîêñèìåòèëöåëëþëîçà, àëüãèíàòû, æåëàòèí, ïîëèâèíèëïèððîëèäèíîí,
ñàõàðîçà è àðàâèéñêà  êàìåäü, ñ) óâëàæíèòåë ìè, òàêèìè êàê ãëèöåðèí, d)
äåçèíòåãðèðóþùèìè àãåíòàìè, òàêèìè êàê àãàð-àãàð, êàðáîíàò êàëüöè , êàðòîôåëüíûé
êðàõìàë èëè êðàõìàë òàïèîêà, àëüãèíîâà  êèñëîòà, íåêîòîðûå ñèëèêàòû è êàðáîíàò
íàòðè , å) àãåíòàìè, çàìåäë þùèìè ðàñòâîðåíèå, òàêèìè êàê ïàðàôèí, f) óñêîðèòåë ìè
ðàñòâîðåíè , òàêèìè êàê ñîåäèíåíè  ÷åòâåðòè÷íîãî àììîíè , g) ñìà÷èâàþùèìè àãåíòàìè,
òàêèìè êàê, íàïðèìåð, öåòèëîâûé ñïèðò è ìîíîñòåàðàò ãëèöåðèíà, h) àáñîðáåíòàìè,
òàêèìè êàê êàîëèíîâà  è áåíòîíèòîâà  ãëèíà, è i) ñìàçûâàþùèìè âåùåñòâàìè, òàêèìè êàê
òàëüê, ñòåàðàò êàëüöè , ñòåàðàò ìàãíè , òâåðäûå ïîëèýòèëåíãëèêîëè, ëàóðèëñóëüôàò
íàòðè  è èõ ñìåñè. Â ñëó÷àå êàïñóë, òàáëåòîê è ïèëþëü ëåêàðñòâåííà  ôîðìà ìîæåò
ñîäåðæàòü òàêæå áóôåðíûå àãåíòû.

Òâåðäûå êîìïîçèöèè ïîäîáíîãî òèïà ìîãóò òàêæå ïðèìåí òüñ  â êà÷åñòâå íàïîëíèòåëåé
â ì ãêèå è òâåðäûå æåëàòèíîâûå êàïñóëû ñ èñïîëüçîâàíèåì òàêèõ ýêñöèïèåíòîâ, êàê
ëàêòîçà èëè ìîëî÷íûé ñàõàð, à òàêæå ïîëèýòèëåíãëèêîëè ñ âûñîêîé ìîëåêóë ðíîé ìàññîé è
òîìó ïîäîáíîå. Òâåðäûå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû òàáëåòîê, äðàæå, êàïñóë, ïèëþëü è ãðàíóë
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ñ ïîêðûòè ìè è îáîëî÷êàìè, òàêèìè êàê ýíòåðîñîëþáèëüíûå ïîêðûòè 
è äðóãèå ïîêðûòè , õîðîøî èçâåñòíûå â îáëàñòè èçãîòîâëåíè  ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
ïðåïàðàòîâ. Îíè ìîãóò íåîá çàòåëüíî ñîäåðæàòü àãåíòû, ïðèäàþùèå íåïðîçðà÷íîñòü, è
ìîãóò òàêæå áûòü êîìïîçèöèåé, êîòîðà  âûñâîáîæäàåò àêòèâíûé èíãðåäèåíò(û) òîëüêî èëè
ïðåèìóùåñòâåííî â íåêîòîðîé ÷àñòè êèøå÷íîãî òðàêòà, íåîá çàòåëüíî, çàìåäëåííûì
îáðàçîì. Ïðèìåðû çàäåëûâàþùèõ êîìïîçèöèé, êîòîðûå ìîæíî ïðèìåí òü, âêëþ÷àþò â ñåá 
ïîëèìåðíûå âåùåñòâà è âîñêè. Òâåðäûå êîìïîçèöèè ïîäîáíîãî òèïà ìîãóò òàêæå
ïðèìåí òüñ  â êà÷åñòâå íàïîëíèòåëåé â ì ãêèõ è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ êàïñóëàõ ñ
èñïîëüçîâàíèåì òàêèõ ýêñöèïèåíòîâ, êàê ëàêòîçà èëè ìîëî÷íûé ñàõàð, à òàêæå
ïîëèýòèëåíãëèêîëè ñ âûñîêîé ìîëåêóë ðíîé ìàññîé è òîìó ïîäîáíîå.

Àêòèâíûå ñîåäèíåíè  ìîãóò áûòü òàêæå â ìèêðîêàïñóëèðîâàííîé ôîðìå ñ îäíèì èëè
íåñêîëüêèìè ýêñöèïèåíòàìè, êàê óêàçàíî âûøå. Òâåðäûå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû â âèäå
òàáëåòîê, äðàæå, êàïñóë, ïèëþëü è ãðàíóë ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ñ ïîêðûòè ìè è
îáîëî÷êàìè, òàêèìè êàê ýíòåðîñîëþáèëüíûå ïîêðûòè , ðåãóëèðóþùèå âûñâîáîæäåíè 
ïîêðûòè , è äðóãèå ïîêðûòè , õîðîøî èçâåñòíûå â îáëàñòè èçãîòîâëåíè  ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
ïðåïàðàòîâ. Â òàêèõ òâåðäûõ ëåêàðñòâåííûõ ôîðìàõ àêòèâíîå ñîåäèíåíèå ìîæåò áûòü
ñìåøàíî, ïî ìåíüøåé ìåðå, ñ îäíèì èíåðòíûì ðàçáàâèòåëåì, òàêèì êàê ñàõàðîçà, ëàêòîçà
èëè êðàõìàë. Òàêèå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû ìîãóò ñîäåðæàòü òàêæå, êàê ýòî áûâàåò â
îáû÷íîé ïðàêòèêå, äîïîëíèòåëüíûå âåùåñòâà, äðóãèå, ÷åì èíåðòíûå ðàçáàâèòåëè,

Ñòðàíèöà: 135

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 350 606 C2

íàïðèìåð ñìàçûâàþùèå âåùåñòâà äë  òàáëåòèðîâàíè  è äðóãèå âñïîìîãàòåëüíûå ñðåäñòâà
äë  òàáëåòèðîâàíè , òàêèå êàê ñòåàðàò ìàãíè  è ìèêðîêðèñòàëëè÷åñêà  öåëëþëîçà. Â
ñëó÷àå êàïñóë, òàáëåòîê è ïèëþëü ëåêàðñòâåííûå ôîðìû ìîãóò òàêæå ñîäåðæàòü áóôåðíûå
àãåíòû. Îíè ìîãóò íåîá çàòåëüíî ñîäåðæàòü àãåíòû, ïðèäàþùèå íåïðîçðà÷íîñòü, è ìîãóò
òàêæå áûòü êîìïîçèöèåé, êîòîðà  âûñâîáîæäàåò àêòèâíûé èíãðåäèåíò(û) òîëüêî èëè
ïðåèìóùåñòâåííî â íåêîòîðîé ÷àñòè êèøå÷íîãî òðàêòà, íåîá çàòåëüíî, çàìåäëåííûì
îáðàçîì. Ïðèìåðû çàäåëûâàþùèõ êîìïîçèöèé, êîòîðûå ìîæíî ïðèìåí òü, âêëþ÷àþò â ñåá 
ïîëèìåðíûå âåùåñòâà è âîñêè.

Ëåêàðñòâåííûå ôîðìû äë  ìåñòíîãî èëè ÷ðåñêîæíîãî ââåäåíè  ñîåäèíåíè  äàííîãî
èçîáðåòåíè  âêëþ÷àþò â ñåá  ìàçè, ïàñòû, êðåìû, ëîñüîíû, ãåëè, ïîðîøêè, ðàñòâîðû,
ñïðåè, ôîðìû äë  èíãàë öèè èëè ïëàñòûðè. Àêòèâíûé êîìïîíåíò ñìåøèâàþò â ñòåðèëüíûõ
óñëîâè õ ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì íîñèòåëåì è, êîãäà òðåáóåòñ , ñ ëþáûìè
íåîáõîäèìûìè êîíñåðâàíòàìè èëè áóôåðàìè. Îôòàëüìè÷åñêèé ïðåïàðàò, ãëàçíûå êàïëè,
óøíûå êàïëè òàêæå ðàññìàòðèâàþòñ  êàê íàõîä ùèåñ  â ïðåäåëàõ îáúåìà äàííîãî
èçîáðåòåíè . Êðîìå òîãî, íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå ðàññìàòðèâàåò ïðèìåíåíèå ÷ðåñêîæíûõ
ïëàñòûðåé, êîòîðûå èìåþò äîïîëíèòåëüíîå ïðåèìóùåñòâî â îáåñïå÷åíèè ðåãóëèðóåìîé
äîñòàâêè ñîåäèíåíè  â îðãàíèçì. Òàêèå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû ìîãóò áûòü èçãîòîâëåíû
ðàñòâîðåíèåì èëè ðàñïðåäåëåíèåì ñîåäèíåíè  â ïîäõîä ùåé ñðåäå. Ìîæíî òàêæå
èñïîëüçîâàòü óñèëèòåëè àáñîðáöèè äë  ïîâûøåíè  ïîòîêà ñîåäèíåíè , ïðîòåêàþùåãî
÷åðåç êîæó. Ñêîðîñòü ìîæíî ðåãóëèðîâàòü ëèáî îáåñïå÷åíèåì ðåãóëèðóþùåé ñêîðîñòè
ìåìáðàíû, ëèáî ðàñïðåäåëåíèåì ñîåäèíåíè  â ïîëèìåðíîé ìàòðèöå èëè ãåëå.

Êàê îïèñàíî â îáùåì âûøå, ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü èññëåäîâàíû â êà÷åñòâå
èíãèáèòîðîâ ïðîòåèíêèíàçû. Â îäíîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  ñîåäèíåíè  è êîìïîçèöèè
èçîáðåòåíè   âë þòñ  èíãèáèòîðàìè îäíîãî èëè íåñêîëüêèõ èç ïîäñåìåéñòâ ïðîòåèíêèíàç
FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK,
GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK, è, òàêèì îáðàçîì, áåç ñâ çè ñ êàêîé-ëèáî êîíêðåòíîé òåîðèåé
ñîåäèíåíè , è êîìïîçèöèè  âë þòñ  îñîáåííî ïðèìåíèìûìè äë  ëå÷åíè  èëè ñíèæåíè 
ò æåñòè çàáîëåâàíè , ñîñòî íè  èëè íàðóøåíè , êîãäà ïðè çàáîëåâàíèè, ñîñòî íèè èëè
íàðóøåíèè ïðèíèìàåò ó÷àñòèå àêòèâàöè  îäíîãî èëè íåñêîëüêèõ ïîäñåìåéñòâ ïðîòåèíêèíàç
èç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ),
ïðîòåèíêèíàç CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK. Êîãäà àêòèâàöè  ïîäñåìåéñòâîì
ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK èìååò ìåñòî ïðè îïðåäåëåííîì çàáîëåâàíèè,
ñîñòî íèè èëè íàðóøåíèè, òàêîå çàáîëåâàíèå, ñîñòî íèå èëè íàðóøåíèå ìîæåò íàçûâàòüñ 
«îïîñðåäîâàííûì ïîäñåìåéñòâîì ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC
(íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK
çàáîëåâàíèåì» èëè ñèìïòîìîì çàáîëåâàíè . Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì â äðóãîì àñïåêòå
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäëîæåí ñïîñîá ëå÷åíè  èëè ñíèæåíè  ò æåñòè çàáîëåâàíè ,
ñîñòî íè  èëè íàðóøåíè , ãäå â äàííîì ïàòîëîãè÷åñêîì ñîñòî íèè èìååò ìåñòî àêòèâàöè 
ïîäñåìåéñòâîì ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK,
p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK. Àêòèâíîñòü ñîåäèíåíè ,
ïðèìåí åìîãî â äàííîì èçîáðåòåíèè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðà ïîäñåìåéñòâà ïðîòåèíêèíàç
FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK,
GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK, ìîæíî àíàëèçèðîâàòü in vitro, in vivo èëè â êëåòî÷íîé
ëèíèè. Àíàëèçû in vitro âêëþ÷àþò â ñåá  àíàëèçû, êîòîðûå îïðåäåë þò ëèáî àêòèâíîñòü
ôîñôîðèëèðîâàíè , ëèáî àêòèâíîñòü ÀÒÔàçû, àêòèâèðîâàííîãî ïîäñåìåéñòâîì
ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK. Äðóãèå àíàëèçû in vitro êîëè÷åñòâåííî îïðåäåë þò
ñïîñîáíîñòü èíãèáèòîðà ñâ çûâàòüñ  ñ ïîäñåìåéñòâîì ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT,
PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK
è/èëè SYK. Ñâ çûâàíèå èíãèáèòîðà ìîæíî èçìåðèòü ìå÷åíèåì ðàäèîàêòèâíûì èçîòîïîì
èíãèáèòîðà ïåðåä ñâ çûâàíèåì, âûäåëåíèåì êîìïëåêñà èíãèáèòîð ïîäñåìåéñòâà
ïðîòåèíêèíàç/FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
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ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK è îïðåäåëåíèåì êîëè÷åñòâà ñâ çàííîé
ðàäèîàêòèâíîé ìåòêè. Â àëüòåðíàòèâíîì ñëó÷àå ñâ çûâàíèå èíãèáèòîðà ìîæåò áûòü
îïðåäåëåíî ïðîâåäåíèåì ýêñïåðèìåíòà êîíêóðåíöèè, â êîòîðîì íîâûå èíãèáèòîðû
èíêóáèðóþò ñ ïîäñåìåéñòâîì ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC
(íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK, ñâ çàííîé ñ
èçâåñòíûìè ðàäèîàêòèâíûìè ìåòêàìè.

Òåðìèí «èíãèáèðóåò èçìåð åìûì îáðàçîì», èñïîëüçóåìûé çäåñü, îçíà÷àåò
ïîääàþùååñ  èçìåðåíèþ èçìåíåíèå â àêòèâíîñòè ïîäñåìåéñòâà ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS,
c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC,
ROCK è/èëè SYK ìåæäó îáðàçöîì, ñîäåðæàùèì óêàçàííóþ êîìïîçèöèþ è êèíàçó FLT-3,
FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK, GSK,
SRC, ROCK è/èëè SYK, è ýêâèâàëåíòíûì îáðàçöîì, ñîäåðæàùèì êèíàçó FLT-3, FMS, c-KIT,
PDGFR, JAK, ïîäñåìåéñòâî ïðîòåèíêèíàç AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK â îòñóòñòâèå óêàçàííîé êîìïîçèöèè.

Òåðìèí «FLT-3-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå
çàáîëåâàíèå èëè óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, êèíàçà ñåìåéñòâà FLT-3
èãðàåò ðîëü. Òàêèå ñîñòî íè  âêëþ÷àþò, áåç îãðàíè÷åíè , ãåìîïîýòèòè÷åñêèå íàðóøåíè ,
â ÷àñòíîñòè îñòðûé ìèåëîãåííûé ëåéêîç (AML), îñòðûé ïðîìèåëîöèòíûé ëåéêîç (APL) è
îñòðûé ëèìôîöèòíûé ëåéêîç (ALL).

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå ïðåäëàãàåò ëå÷åíèå èëè
ñíèæåíèå ò æåñòè FMS-îïîñðåäîâàííîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  ó ïàöèåíòà,
ñîäåðæàùèé ñòàäèþ ââåäåíè  óêàçàííîìó ïàöèåíòó êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ.

Òåðìèí «FMS-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå
çàáîëåâàíèå èëè óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, êèíàçà ñåìåéñòâà FLT-3
èãðàåò ðîëü. Òàêèå ñîñòî íè  âêëþ÷àþò, áåç îãðàíè÷åíè , ðàê (âêëþ÷àþùèé â ñåá , íî íå
îãðàíè÷èâàþùèéñ  ïåðå÷èñëåííûì, ðàê  è÷íèêîâ, ýíäîìåòðè , ìîëî÷íîé æåëåçû),
âîñïàëèòåëüíûå íàðóøåíè  è ãèïåðòåíçèþ.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå ïðåäëàãàåò ëå÷åíèå èëè
ñíèæåíèå ò æåñòè ñ-KIT-îïîñðåäîâàííîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  ó ïàöèåíòà,
ñîäåðæàùåå ñòàäèþ ââåäåíè  óêàçàííîìó ïàöèåíòó êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ.

Òåðìèí «ñ-KIT-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå
çàáîëåâàíèå èëè óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, êèíàçà ñåìåéñòâà c-KIT
èãðàåò ðîëü. Òàêèå ñîñòî íè  âêëþ÷àþò, áåç îãðàíè÷åíè , AML, õðîíè÷åñêèé ìèåëîãåííûé
ëåéêîç (CML), ìàñòîöèòîç, àíàïëàñòè÷åñêóþ êðóïíîêëåòî÷íóþ ëèìôîìó, ALL, îïóõîëü
æåëóäî÷íî-êèøå÷íîé ñòðîìû (GIST), Ò-êëåòî÷íóþ ëèìôîìó, àäåíîêèñòîçíóþ êàðöèíîìó,
àíãèîñàðêîìó, ýíäîìåòðèàëüíóþ êàðöèíîìó, ìåëêîêëåòî÷íûé ðàê ëåãêèõ, ðàê ïðîñòàòû, ðàê
 è÷íèêîâ, êàðöèíîìó ìîëî÷íîé æåëåçû, êàðöèíîìó ùèòîâèäíîé æåëåçû, çëîêà÷åñòâåííóþ
ìåëàíîìó è êàðöèíîìó òîëñòîé êèøêè.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå ïðåäëàãàåò ñïîñîá
ëå÷åíè  èëè ñíèæåíè  ò æåñòè CDK-2-îïîñðåäîâàííîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  ó
ïàöèåíòà, ñîäåðæàùèé ñòàäèþ ââåäåíè  óêàçàííîìó ïàöèåíòó êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ.

Òåðìèí «CDK-2-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå
çàáîëåâàíèå èëè óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, êèíàçà ñåìåéñòâà CDK-2
èãðàåò ðîëü. Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì ýòè ñîåäèíåíè   âë þòñ  ïðèìåíèìûìè äë  ëå÷åíè 
çàáîëåâàíèé èëè ñîñòî íèé, íà êîòîðûå, êàê èçâåñòíî, âëè åò àêòèâíîñòü CDK-2-êèíàçû.
Òàêèå çàáîëåâàíè  è ñîñòî íè  âêëþ÷àþò â ñåá  ðàê, áîëåçíü Àëüöãåéìåðà, ðåñòåíîç,
àíãèîãåíåç, ãëîìåðóëîíåôðèò, öèòîìåãàëîâèðóñíîå çàáîëåâàíèå, ÂÈ×-çàáîëåâàíèå,
ãåðïåñ, ïñîðèàç, àòåðîñêëåðîç, àëîïåöèþ è àóòîèììóííûå çàáîëåâàíè , òàêèå êàê
ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, âèðóñíûå èíôåêöèè, íåéðîäåãåíåðàòèâíûå çàáîëåâàíè ,
çàáîëåâàíè , ñâ çàííûå ñ òèìîöèòíûì àïîïòîçîì, èëè ïðîëèôåðàòèâíûå íàðóøåíè ,
 âë þùèåñ  ðåçóëüòàòîì äåðåãóë öèè êëåòî÷íîãî öèêëà, îñîáåííî ïðîãðåññèðîâàíè  îò
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ôàçû G1 äî ôàçû S.
Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå ïðåäëàãàåò ñïîñîá

ëå÷åíè  èëè ñíèæåíè  ò æåñòè GSK-3-îïîñðåäîâàííîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  ó
ïàöèåíòà, ñîäåðæàùèé ñòàäèþ ââåäåíè  óêàçàííîìó ïàöèåíòó êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå ïðåäëàãàåò ñïîñîá
ëå÷åíè  èëè ñíèæåíè  ò æåñòè Src-îïîñðåäîâàííîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  ó
ïàöèåíòà, ñîäåðæàùèé ñòàäèþ ââåäåíè  óêàçàííîìó ïàöèåíòó êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ.

Òåðìèí «Src-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå
çàáîëåâàíèå èëè óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, èãðàåò ðîëü Src. Òàêèå
ñîñòî íè  âêëþ÷àþò, áåç îãðàíè÷åíè , ðàêîâûå çàáîëåâàíè , òàêèå êàê ðàê òîëñòîé
êèøêè, ìîëî÷íîé æåëåçû, ïå÷åíè è ïîäæåëóäî÷íîé æåëåçû, àóòîèììóííûå çàáîëåâàíè ,
òàêèå êàê îòòîðæåíèå òðàíñïëàíòàòà, àëëåðãèè, ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, ëåéêîç,
çàáîëåâàíè , çàêëþ÷àþùèåñ  â ðåêîíñòðóêöèè êîñòåé, òàêèå êàê îñòåîïîðîç, è âèðóñíûå
çàáîëåâàíè , òàêèå êàê èíôåêöè  ãåïàòèòà Â.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãèì âàðèàíòîì îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå ïðåäëàãàåò ñïîñîá
ëå÷åíè  èëè ñíèæåíè  ò æåñòè Syk-îïîñðåäîâàííîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  ó
ïàöèåíòà, ñîäåðæàùèé ñòàäèþ ââåäåíè  óêàçàííîìó ïàöèåíòó êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó
èçîáðåòåíèþ.

Òåðìèí «Syk-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå» èëè «Syk-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå»,
ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå çàáîëåâàíèå èëè äðóãîå óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â
êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, èãðàåò ðîëü Syk. Òàêèå ñîñòî íè  âêëþ÷àþò, áåç îãðàíè÷åíè ,
àëëåðãè÷åñêèå íàðóøåíè , îñîáåííî àñòìó.

Òåðìèí «JAK-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå
çàáîëåâàíèå èëè äðóãîå óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, èãðàåò ðîëü
JAK. Òàêèå ñîñòî íè  âêëþ÷àþò, áåç îãðàíè÷åíè , èììóííûå ðåàêöèè, òàêèå êàê
àëëåðãè÷åñêèå ðåàêöèè èëè ðåàêöèè ïîâûøåííîé ÷óâñòâèòåëüíîñòè òèïà I, àñòìà,
àóòîèììóííûå çàáîëåâàíè , òàêèå êàê îòòîðæåíèå òðàíñïëàíòàòà, ãîìîëîãè÷íà  áîëåçíü,
ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, áîêîâîé ëàòåðàëüíûé ñêëåðîç è ðàññå ííûé ñêëåðîç,
íåéðîäåãåíåðàòèâíûå íàðóøåíè , òàêèå êàê ñåìåéíûé áîêîâîé ëàòåðàëüíûé ñêëåðîç
(FALS), à òàêæå ñîëèäíûå è ãåìàòîëîãè÷åñêèå çëîêà÷åñòâåííîñòè, òàêèå êàê ëåéêîçû è
ëèìôîìû.

Òåðìèí «PDK1-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü,
îçíà÷àåò ëþáîå çàáîëåâàíèå èëè äðóãîå óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî,
èãðàåò ðîëü PDK1. Òåðìèí «PDK1-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå»
îçíà÷àåò òå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè , êîòîðûå îáëåã÷àþò ëå÷åíèåì èíãèáèòîðîì PDK1.
PDK1-îïîñðåäîâàííûå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ 
ïåðå÷èñëåííûì, ïðîëèôåðàòèâíûå íàðóøåíè  è ðàê. Óêàçàííûé ðàê ïðåäïî÷òèòåëüíî
âûáðàí èç ïàíêðåàòè÷åñêîãî ðàêà, ðàêà ïðîñòàòû èëè  è÷íèêîâ.

Òåðìèí «ÐÊÀ-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü,
îçíà÷àåò ëþáîå çàáîëåâàíèå èëè äðóãîå óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî,
èãðàåò ðîëü PKA. Òåðìèí «PKA-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå» îçíà÷àåò
òå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè , êîòîðûå îáëåã÷àþò ëå÷åíèåì èíãèáèòîðîì PKA. PKA-
îïîñðåäîâàííûå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ 
ïåðå÷èñëåííûì, ïðîëèôåðàòèâíûå íàðóøåíè  è ðàê.

Òåðìèí «p70S6K-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü,
îçíà÷àåò ëþáîå çàáîëåâàíèå èëè äðóãîå óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî,
èãðàåò ðîëü p70S6K. Òåðìèí «p70S6K-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå»
îçíà÷àåò òå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè , êîòîðûå îáëåã÷àþò ëå÷åíèåì èíãèáèòîðîì
p70S6K. p70S6K-îïîñðåäîâàííûå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå
îãðàíè÷èâàþòñ  ïåðå÷èñëåííûì, ïðîëèôåðàòèâíûå íàðóøåíè , òàêèå êàê ðàê è òóáåðîçíûé
ñêëåðîç.

Òåðìèí «GSK-3-îïîñðåäîâàííîå çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü, îçíà÷àåò ëþáîå
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çàáîëåâàíèå èëè äðóãîå óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî, èãðàåò ðîëü GSK-
3. Òàêèå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  âêëþ÷àþò â ñåá , áåç îãðàíè÷åíè , àóòîèììóííûå
çàáîëåâàíè , âîñïàëèòåëüíûå çàáîëåâàíè , ìåòàáîëè÷åñêèå, íåâðîëîãè÷åñêèå è
íåéðîäåãåíåðàòèâíûå çàáîëåâàíè  (íàïðèìåð, áîëåçíü Àëüöãåéìåðà áîëåçíü Õàíòèíãòîíà,
áîëåçíü Ïàðêèíñîíà è íàðóøåíè  äâèæåíè  áàçàëüíîãî  äðà, õîðåþ, äèñòîíèþ, áîëåçíü
Âèëñîíà, áîëåçíü Ïèêà, äåãåíåðàöè  ôðîíòàëüíîé ÷àñòè (ãîëîâíîãî ìîçãà), ïðîãðåññèâíûé
ñóïðàíóêëåàðíûé ïàðàëè÷ (PSP), áîëåçíü Êðåéòôåëäà-ßêîáà, òàóïàòîëîãèþ è
êîðòèêîáàçàëüíóþ äåãåíåðàöèþ (CBD)), ïñèõîòè÷åñêèå íàðóøåíè  (íàïðèìåð, øèçîôðåíèþ,
ÑÏÈÄ-àññîöèèðîâàííóþ äåìåíöèþ, äåïðåññèþ, áèïîë ðíîå íàðóøåíèå è òðåâîæíûå
ñîñòî íè ), ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûå çàáîëåâàíè , àëëåðãèþ, àñòìó, äèàáåò, áîêîâîé
àìèîòðîôè÷åñêèé ñêëåðîç (AML, áîëåçíü Lou Gehrig), ðàññå ííûé ñêëåðîç (MS),
êàðäèîìèîöèòíóþ ãèïåðòðîôèþ, ðåïåðôóçèþ/èøåìèþ, óäàð è àëîïåöèþ.

Òåðìèí «ROCK-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå», ïðèìåí åìûé çäåñü,
îçíà÷àåò ëþáîå çàáîëåâàíèå èëè äðóãîå óõóäøåííîå ñîñòî íèå, â êîòîðîì, êàê èçâåñòíî,
èãðàåò ðîëü ROCK. Òåðìèí «ROCK-îïîñðåäîâàííîå ñîñòî íèå» èëè «çàáîëåâàíèå»
îçíà÷àåò òå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè , êîòîðûå îáëåã÷àþò ëå÷åíèåì èíãèáèòîðîì ROCK.
ROCK-îïîñðåäîâàííûå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè  âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ 
ïåðå÷èñëåííûì, ãèïåðòåíçèþ, ñòåíîêàðäèþ, öåðåáðîâàñêóë ðíîå ñîêðàùåíèå, àñòìó,
íàðóøåíèå ïåðèôåðè÷åñêîãî êðîâîîáðàùåíè , ïðåæäåâðåìåííûå ðîäû, ðàê, ýðåêòèëüíóþ
äèñôóíêöèþ, àòåðîñêëåðîç, ñïàçì (öåðåáðàëüíûé âàçîñïàçì è êîðîíàðíûé âàçîñïàçì),
ðåòèíîïàòèþ (íàïðèìåð, ãëàóêîìó), âîñïàëèòåëüíûå íàðóøåíè , èììóííûå íàðóøåíè ,
ÑÏÈÄ, îñòåîïîðîç, ãèïåðòðîôèþ ìèîêàðäà, ïîâðåæäåíèå, èíäóöèðîâàííîå
èøåìèåé/ðåïåðôóçèåé, è ýíäîòåëèàëüíóþ äèñôóíêöèþ.

Â äðóãèõ âàðèàíòàõ îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó óñèëåíè  ñèíòåçà
ãëèêîãåíà è/èëè ïîíèæåíè  óðîâíåé ãëþêîçû â êðîâè ó ïàöèåíòà, íóæäàþùåãîñ  â ýòîì,
ñîäåðæàùåìó ââåäåíèå óêàçàííîìó ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà
êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I. Ýòîò ñïîñîá îñîáåííî ïðèìåíèì äë 
äèàáåòè÷åñêèõ ïàöèåíòîâ.

Åùå â îäíîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó èíãèáèðîâàíè 
ïðîäóöèðîâàíè  ãèïåðôîñôîðèëèðîâàííîãî Tau-áåëêà ó ïàöèåíòà, íóæäàþùåãîñ  â ýòîì,
ñîäåðæàùåìó ââåäåíèå óêàçàííîìó ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà
êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I. Ýòîò ñïîñîá îñîáåííî ïðèìåíèì ïðè
îñòàíîâêå ðàçâèòè  èëè çàìåäëåíèè ïðîãðåññà áîëåçíè Àëüöãåéìåðà.

Åùå â îäíîì âàðèàíòå îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó èíãèáèðîâàíè 
ôîñôîðèëèðîâàíè  β-êàòåíèíà ó ïàöèåíòà, íóæäàþùåãîñ  â ýòîì, ñîäåðæàùåìó ââåäåíèå
óêàçàííîìó ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé
ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I. Ýòîò ñïîñîá îñîáåííî ïðèìåíèì äë  ëå÷åíè  øèçîôðåíèè.

Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî ñîåäèíåíè  è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïðèìåí òü â êîìáèíàöèîííûõ òåðàïè õ, òî åñòü ñîåäèíåíè 
è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè ìîãóò áûòü ââåäåíû îäíîâðåìåííî ñ îäíîé
èëè íåñêîëüêèìè äðóãèìè òðåáóåìûìè òåðàïè ìè èëè ìåäèöèíñêèìè ïðîöåäóðàìè, äî èëè
ïîñëå òàêèõ òåðàïèé èëè ïðîöåäóð. Â êîíêðåòíîé êîìáèíàöèé ëå÷åíèé (òåðàïèé èëè
ïðîöåäóð), êîòîðóþ ïðèìåí þò â êîìáèíàöèîííîé ñõåìå òàêèõ ëå÷åíèé ñëåäóåò ïðèíèìàòü
âî âíèìàíèå ñîâìåñòèìîñòü òðåáóåìûõ òåðàïèé è/èëè ïðîöåäóð è òðåáóåìîãî
òåðàïåâòè÷åñêîãî ýôôåêòà, êîòîðûé äîëæåí áûòü äîñòèãíóò. Äîëæíî áûòü ïîí òíî, ÷òî
ïðèìåí åìûå ëå÷åíè  ìîãóò äîñòè÷ü òðåáóåìîãî äåéñòâè  äë  îäíîãî è òîãî æå íàðóøåíè 
(íàïðèìåð, ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè  ìîæåò áûòü ââåäåíî ñ äðóãèì àãåíòîì, ïðèìåí åìûì
äë  ëå÷åíè  òàêîãî æå íàðóøåíè ) èëè îíè ìîãóò ïðèâåñòè ê ðàçëè÷íûì äåéñòâè ì
(íàïðèìåð, ïîäàâëåíèå ëþáûõ îòðèöàòåëüíûõ äåéñòâèé). Èñïîëüçóåìûå çäåñü
äîïîëíèòåëüíûå òåðàïåâòè÷åñêèå àãåíòû, êîòîðûå îáû÷íî ââîä ò äë  ëå÷åíè  èëè
ïðîôèëàêòèêè êîíêðåòíîãî çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè ,  âë þòñ  èçâåñòíûìè êàê
«ïîäõîä ùèå äë  ïîäâåðãàåìîãî ëå÷åíèþ çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè ».

Íàïðèìåð, õèìèîòåðàïåâòè÷åñêèå àãåíòû èëè äðóãèå àíòèïðîëèôåðàòèâíûå àãåíòû
ìîãóò áûòü êîìáèíèðîâàíû ñ ñîåäèíåíè ìè äàííîãî èçîáðåòåíè  äë  ëå÷åíè 
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ïðîëèôåðàòèâíûõ çàáîëåâàíèé è ðàêà. Ïðèìåðû èçâåñòíûõ õèìèîòåðàïåâòè÷åñêèõ àãåíòîâ
âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþòñ  ïåðå÷èñëåííûì, íàïðèìåð, äðóãèå ëå÷åíè  èëè
ïðîòèâîðàêîâûå àãåíòû, êîòîðûå ìîãóò ïðèìåí òüñ  â êîìáèíàöèè ñ ïðîòèâîðàêîâûìè
ïàòåíòîñïîñîáíûìè àãåíòàìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ìîæåò ïðèìåí òüñ  òàêæå õèðóðãè ,
ðàäèîòåðàïè  (íåñêîëüêèìè ïðèìåðàìè åå  âë þòñ  ãàììà-èçëó÷åíèå, íåéòðîííà  ëó÷åâà 
ðàäèîòåðàïè , ýëåêòðîííà  ëó÷åâà  ðàäèîòåðàïè , ïðîòîííà  òåðàïè , áðàõèòåðàïè  è
ñèñòåìíîå ëå÷åíèå ðàäèîàêòèâíûìè èçîòîïàìè, íå ãîâîð  óæå î äðóãèõ òåðàïè õ),
ýíäîêðèííà  òåðàïè , ëå÷åíèå ìîäèôèêàòîðàìè áèîëîãè÷åñêèõ ðåàêöèé (èíòåðôåðîíàìè,
èíòåðëåéêèíàìè è ôàêòîðîì íåêðîçà òêàíåé (TNF), íå ãîâîð  óæå î äðóãèõ), ãèïåðòåðìè 
è êðèîòåðàïè , ëå÷åíèå àãåíòàìè äë  îñëàáëåíè  îòðèöàòåëüíûõ äåéñòâèé (íàïðèìåð,
ïðîòèâîðâîòíûìè ñðåäñòâàìè) è äðóãèìè ðàçðåøåííûìè õèìèîòåðàïåâòè÷åñêèìè
ëåêàðñòâåííûìè ñðåäñòâàìè, âêëþ÷àþùèìè â ñåá , íî íå îãðàíè÷èâàþùèìèñ 
ïåðå÷èñëåííûì, àëêèëèðóþùèå ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà (ìåòîðåòàìèí, õëîðàìáóöèë,
öèêëîôîñôàìèä, ìåëôàëàí, èôîñôàìèä), àíòèìåòàáîëèòû(ìåòîòðåêñàò), ïóðèíîâûå
àíòàãîíèñòû è ïèðèìèäèíîâûå àíòàãîíèñòû (6-ìåðêàïòîïóðèí, 5-ôòîðóðàöèë, öèòàðàáèë,
ãåìèöèòàáèí), âåðåòåíîîáðàçíûå  äû (âèíáëàñòèí, âèíêðèñòèí, âèíîðåëáèí, ïàêëèòàêñåë),
ïîäîôèëëîòîêñèíû (ýòîïîçèä, èðèíîòåêàí, òîïîòåêàí), àíòèáèîòèêè (äîêñîðóáèöèí,
áëåîìèöèí, ìèòîìèöèí), íèòðîçîìî÷åâèíû (êàðìóñòèí, ëîìóñòèí), íåîðãàíè÷åñêèå èîíû
(öèñïëàòèí, êàðáîïëàòèí), ôåðìåíòû (àñïàðàãèíàçà) è ãîðìîíû (òàìîêñèôåí, ëåéïðîëèä,
ôëóòàìèä è ìåãåñòðîë), ãëèâåêÒÌ, àäðèàìèöèí, äåêñàìåòàçîí è öèêëîôîñôàìèä. Äë  áîëåå
ïîäðîáíîãî îáñóæäåíè  óòî÷íåííûõ òåðàïèé ðàêà ñì. http://www.nci.nih.gov/, ñïèñîê
ðàçðåøåííûõ FDA ëåêàðñòâåííî ñðåäñòâ äë  îíêîëîãèè â . è The Merck Manual,
Seventeenth ed. 1999, ïîëíîå ñîäåðæàíèå êîòîðûõ âêëþ÷åíî òàêèì îáðàçîì â êà÷åñòâå
ññûëêè.

Äðóãèå ïðèìåðû àãåíòîâ, êîòîðûå ìîãóò òàêæå áûòü êîìáèíèðîâàíû ñ èíãèáèòîðàìè
äàííîãî èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþò â ñåá , áåç îãðàíè÷åíè , àãåíòû äë  ëå÷åíè  áîëåçíè
Àëüöãåéìåðà, òàêèå êàê àðèöåïò® è ýêñöåëîí®; àãåíòû äë  ëå÷åíè  áîëåçíè Ïàðêèíñîíà,
òàêèå êàê L-DOPA/êàðáèäîïà, ýíòàêàïîí, ðîïèíðîë, ïðàìèïåêñîë, áðîìîêðèïòèí, ïåðãîëèä,
òðèãåêñåôåíäèë è àìàíòàäèí; àãåíòû äë  ëå÷åíè  ðàññå ííîãî ñêëåðîçà (MS), òàêèå êàê
áåòà-èíòåðôåðîí (íàïðèìåð, àâîíåêñ® è ðåáèô®), êîïàêñîí® è ìèòîêñàíòðîí; àãåíòû äë 
ëå÷åíè  àñòìû, òàêèå êàê àëáóòåðîë è ñèíãóëàèð®; àãåíòû äë  ëå÷åíè  øèçîôðåíèè, òàêèå
êàê çóïðåêñà, ðèñïåðäàë, ñåðîêâåë è ãàëîïåðèäîë; ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíûå àãåíòû, òàêèå
êàê êîðòèêîñòåðîèäû, áëîêàòîðû TNF, IL-1 RA, àçàòèîïðèí, öèêëîôîñôàìèä è
ñóëüôàçàëàçèí; èììóíîìîäóë òîðíûå è èììóíîäåïðåññèâíûå àãåíòû, òàêèå êàê
öèêëîñïîðèí, òàêðîëèìóñ, ðàïàìèöèí, ìèêðîôåíîë ò ìîôåòèë, èíòåðôåðîíû,
êîðòèêîñòåðîèäû, öèêëîôîñôàìèä, àçàòèîïðèí è ñóëüôàçàëàçèí; íåéðîòðîôíûå ôàêòîðû,
òàêèå êàê èíãèáèòîðû àöåòèëõîëèíýñòåðàçû, èíãèáèòîðû ÌÀÎ, èíòåðôåðîíû,
ïðîòèâîñóäîðîæíûå ñðåäñòâà, áëîêàòîðû èîííûõ êàíàëîâ, ðèëóçîë è àãåíòû ïðîòèâ
ïàðêèíñîíèçìà; àãåíòû äë  ëå÷åíè  ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòîãî çàáîëåâàíè , òàêèå êàê áåòà-
áëîêàòîðû, èíãèáèòîðû ÀÑÅ, äèóðåòèêè, íèòðàòû, áëîêàòîðû êàëüöèåâûõ êàíàëîâ è
ñòàòèíû; àãåíòû äë  ëå÷åíè  çàáîëåâàíè  ïå÷åíè, òàêèå êàê êîðòèêîñòåðîèäû,
õîëåñòåðèëàìèí, èíòåðôåðîíû è ïðîòèâîâèðóñíûå àãåíòû; àãåíòû äë  ëå÷åíè 
çàáîëåâàíèé êðîâè, òàêèå êàê êîðòèêîñòåðîèäû, àíòèëåéêîçíûå àãåíòû è ôàêòîðû ðîñòà, è
àãåíòû äë  ëå÷åíè  íàðóøåíèé òèïà èììóíîäåôèöèòà, òàêèå êàê ãàììà-ãëîáóëèí.

Êîëè÷åñòâî äîïîëíèòåëüíîãî òåðàïåâòè÷åñêîãî àãåíòà, ïðèñóòñòâóþùåãî â êîìïîçèöè õ
äàííîãî èçîáðåòåíè , äîëæíî áûòü íå áîëüøå, ÷åì êîëè÷åñòâî, êîòîðîå îáû÷íî ââîä ò â
êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé òàêîé òåðàïåâòè÷åñêèé àãåíò â êà÷åñòâå åäèíñòâåííîãî àêòèâíîãî
àãåíòà. Êîëè÷åñòâî äîïîëíèòåëüíîãî òåðàïåâòè÷åñêîãî àãåíòà â íàñòî ùåå âðåì  â
ïðåäëîæåííûõ êîìïîçèöè õ áóäåò íàõîäèòüñ  â äèàïàçîíå ïðèáëèçèòåëüíî îò 50% äî 100%
êîëè÷åñòâà, îáû÷íî ïðèñóòñòâóþùåãî â êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùåé ýòîò àãåíò â êà÷åñòâå
åäèíñòâåííîãî òåðàïåâòè÷åñêè àêòèâíîãî àãåíòà.

Ñîåäèíåíè  äàííîãî èçîáðåòåíè  èëè èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êîìïîçèöèè
ìîãóò áûòü òàêæå âêëþ÷åíû â êîìïîçèöèè äë  ïîêðûòè  èìïëàíòèðóåìûõ ìåäèöèíñêèõ
óñòðîéñòâ, òàêèõ êàê ïðîòåçû, èñêóññòâåííûå êëàïàíû, âàñêóë ðíûå òðàíñïëàíòàòû,
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ñòåíòû è êàòåòåðû. Â ñîîòâåòñòâèè ñ ýòèì íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå â äðóãîì àñïåêòå
âêëþ÷àåò â ñåá  êîìïîçèöèþ äë  ïîêðûòè  èìïëàíòèðóåìîãî óñòðîéñòâà, ñîäåðæàùóþ
ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , êàê îïèñàíî â îáùåì âûøå è îïèñàíî â êëàññàõ è
ïîäêëàññàõ çäåñü, è íîñèòåëü, ïîäõîä ùèé äë  ïîêðûòè  èìïëàíòèðóåìîãî óñòðîéñòâà. Åùå
â îäíîì àñïåêòå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå âêëþ÷àåò â ñåá  èìïëàíòèðóåìîå óñòðîéñòâî,
ïîêðûòîå êîìïîçèöèåé, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , êàê îïèñàíî â
îáùåì âûøå è çäåñü â êëàññàõ è ïîäêëàññàõ, è íîñèòåëü, ïîäõîä ùèé äë  ïîêðûòè 
èìïëàíòèðóåìîãî óñòðîéñòâà.

Âàñêóë ðíûå ñòåíòû, íàïðèìåð, èñïîëüçîâàëè äë  ïðåîäîëåíè  ðåñòåíîçà (ïîâòîðíîãî
ñóæåíè  ñòåíîê ñîñóäîâ ïîñëå ïîâðåæäåíè ). Îäíàêî ïàöèåíòû, èñïîëüçóþùèå ñòåíòû èëè
äðóãèå èìïëàíòèðóåìûå óñòðîéñòâà, èñïûòûâàþò ðèñê îáðàçîâàíè  òðîìáà è àêòèâàöèè
òðîìáîöèòîâ. Ýòè íåæåëàòåëüíûå äåéñòâè  ìîãóò áûòü ïðåäîòâðàùåíû èëè îñëàáëåíû
ïðåäâàðèòåëüíûì ïîêðûòèåì óñòðîéñòâà ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé êîìïîçèöèåé,
ñîäåðæàùåé èíãèáèòîð êèíàçû. Ïîäõîä ùèå ïîêðûòè  è îáùåå ïîëó÷åíèå ïîêðûòûõ
èìïëàíòèðóåìûõ óñòðîéñòâ îïèñàíû â ïàòåíòàõ ÑØÀ 6099562, 5886026 è 5304121.
Ïîêðûòè  îáû÷íî  âë þòñ  áèîñîâìåñòèìûìè ïîëèìåðíûìè ìàòåðèàëàìè, òàêèìè êàê
ïîëèìåð ãèäðîãåëü, ïîëèìåòèëäèñèëîêñàí, ïîëèêàïðîëàêòîí, ïîëèýòèëåíãëèêîëü,
ïîëèìîëî÷íà  êèñëîòà, ýòèëåíâèíèëàöåòàò è èõ ñìåñè. Ïîêðûòè  ìîãóò áûòü
íåîá çàòåëüíî äîïîëíèòåëüíî ïîêðûòû ïîäõîä ùèì âåðõíèì ñëîåì ôòîðñèëèêîíà,
ïîëèñàõàðèäîâ, ïîëèýòèëåíãëèêîë , ôîñôîëèïèäîâ èëè èõ êîìáèíàöèé äë  ïðèäàíè 
êîìïîçèöèè õàðàêòåðèñòèê ðåãóëèðóåìîãî âûñâîáîæäåíè .

Äðóãîé àñïåêò èçîáðåòåíè  îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó èíãèáèðîâàíè  àêòèâíîñòè ïîäñåìåéñòâà
ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK, AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è
ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK â áèîëîãè÷åñêîì îáðàçöå èëè â îðãàíèçìå
ïàöèåíòà, êîòîðûé ñîäåðæèò ââåäåíèå ïàöèåíòó èëè  êîíòàêòèðîâàíèå óêàçàííîãî
áèîëîãè÷åñêîãî îáðàçöà ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû I èëè êîìïîçèöèåé, ñîäåðæàùåé
óêàçàííîå ñîåäèíåíèå. Òåðìèí «áèîëîãè÷åñêèé îáðàçåö», èñïîëüçóåìûé çäåñü, âêëþ÷àåò â
ñåá , áåç îãðàíè÷åíè , êóëüòóðû êëåòîê èëè èõ ýêñòðàêòû, ìàòåðèàë áèîïñèè, ïîëó÷åííûé
èç îðãàíèçìà ìëåêîïèòàþùåãî, èëè åãî ýêñòðàêòû; êðîâü, ñëþíà, ìî÷à, ôåêàëèè, ñïåðìó,
ñëåçû èëè äðóãèå æèäêîñòè òåëà èëè èõ ýêñòðàêòû.

Èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè ïîäñåìåéñòâà ïðîòåèíêèíàç FLT-3, FMS, c-KIT, PDGFR, JAK,
AGC (íàïðèìåð, PKA, PDK, p70S6K-1 è -2 è ÐÊÂ), CDK, GSK, SRC, ROCK è/èëè SYK â
áèîëîãè÷åñêîì îáðàçöå  âë åòñ  ïðèìåíèìûì äë  ðàçëè÷íûõ öåëåé, êîòîðûå èçâåñòíû
ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè. Ïðèìåðû òàêèõ öåëåé âêëþ÷àþò â ñåá , íî íå
îãðàíè÷èâàþòñ  ïåðå÷èñëåííûì, òðàíñôóçèþ êðîâè, òðàíñïëàíòàöèþ îðãàíà, õðàíåíèå
áèîëîãè÷åñêèõ îáðàçöîâ è áèîëîãè÷åñêèå àíàëèçû.

ÏÐÈÌÅÐÛ
À) Ñèíòåç ñîåäèíåíèé èçîáðåòåíè 
Ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû I ïîëó÷àëè ïî îáùåé ïðîöåäóðå ñëåäóþùèì îáðàçîì (ïî

ñõåìàì 1 è 2).
Èñõîäíûé ìàòåðèàë (Q) ðàñòâîð ëè â 2-ïðîïàíîëå äî äîñòèæåíè  1 Ì ðàñòâîðà è

ðàñòâîð íàãðåâàëè äî 100 ãðàäóñîâ Öåëüñè . Ê ãîð ÷åé ñìåñè çàòåì äîáàâë ëè àìèí è
ñìåñü ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 1 ÷àñà â çàïà ííîé òðóáêå. ÂÝÆÕ ïîêàçûâàëà, ÷òî ðåàêöè 
áûëà çàâåðøåííîé è ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðîâàëè äîñóõà. Îáðàçåö çàòåì î÷èùàëè
íà ñèñòåìå íîðìàëüíîé ôàçû êîìáèôëýø. Ñèñòåìîé ðàñòâîðèòåëåé áûëà ñìåñü
äèõëîðìåòàí:ìåòàíîë. Ýëþèðîâàíèå íà÷èíàëè ñ 0% ìåòàíîëà ñìåñè è ïîâûøàëè
ñîäåðæàíèå â íåé ìåòàíîëà ìàêñèìóì äî 10% â çàâèñèìîñòè îò ñâîéñòâ ñîåäèíåíèé.

Èñõîäíûé ìàòåðèàë (À) ðàñòâîð ëè â 2-ïðîïàíîëå äî äîñòèæåíè  1 Ì ðàñòâîðà. Ê ýòîìó
ðàñòâîðó çàòåì äîáàâë ëè 1 ýêâèâàëåíò (Â). Ðåàêöèþ ïðîâîäèëè â çàïà ííîé òðóáêå ïðè
100 ãðàäóñàõ Öåëüñè  â òå÷åíèå íî÷è. Â ñëó÷àå êîãäà ãèäðàçèíîì áûëà åãî ñîëü HCl,
äîáàâë ëè 1 ýêâèâàëåíò òðèýòèëàìèíà.

Ðåàêöèþ ïðîâîäèëè ñëåäóþùèì îáðàçîì. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðîâàëè äîñóõà,
ïðîâîäèëè ÆÕ-ÌÑ äë  îïðåäåëåíè  ïîëíîòû ðåàêöèè. Îñòàòîê ïðîäóêòà ðàñòâîð ëè â
ìåòàíîëå è ïðîìûâàëè ÷åðåç ïðåäâàðèòåëüíî êîíäèöèîíèðîâàííóþ êîëîíêó SCX. Ïðîäóêò
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çàòåì ýëþèðîâàëè ðàñòâîðîì ìåòàíîë/àììèàê. Ïðîäóêò ýëþèðîâàíè  êîíöåíòðèðîâàëè
äîñóõà è çàòåì î÷èùàëè ïðåïàðàòèâíîé õðîìàòîãðàôèåé ñ îáðàùåííîé ôàçîé Ãèëñîíà.

Ñëåäóþùèå ïðèìåðû îïèñûâàþò â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ ñèíòåç ðàçëè÷íûõ èñõîäíûõ
ìàòåðèàëîâ è ñîåäèíåíèé èçîáðåòåíè . Ïîñëå êàæäîé ñåðèè ïðîöåäóð ïðèâîäèòñ  ñïèñîê
íåêîòîðûõ ïðèâåäåííûõ â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ ñîåäèíåíèé, ïîëó÷åííûõ ñïîñîáàìè
èçîáðåòåíè .

Ïðèìåð 1

4-(3-Èîäôåíèë)ìîðôîëèí. Ê ðàñòâîðó 1,3-äèèîäáåíçîëà (5,05 ã, 15,3 ììîëü) â
èçîïðîïàíîëå (16 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò ìîðôîëèí (1,33 ã, 1,33 ìë, 15,3
ììîëü), ôîñôàò êàëè  (6,50 ã, 30,6 ìîëü), ýòèëåíãëèêîëü (1,90 ã, 1,70 ìë, 30,6 ììîëü)
è èîäèä ìåäè (I) (146 ìã, 0,765 ììîëü). Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 15 ÷àñ è
çàòåì îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Òâåðäûå âåùåñòâà óäàë þò ôèëüòðîâàíèåì
è ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå,
ýëþèðó  ñìåñüþ EtOAc:ãåêñàíû (îò 5 äî 25% EtOAc), ïîëó÷à  ïðè ýòîì 4-(3-
èîäôåíèë)ìîðôîëèí (1,81 ã, 41%) â âèäå áåñöâåòíîãî ìàñëà. ÌÑ (ES+): m/z=290,0; 1Í ßÌÐ
(CDCl3, 500 ÌÃö): δ 3,15 (ò, 4Í), 3,85 (ò, 4Í), 6,87 (ää, 1Í), 6,96-7,00 (ì, 1Í), 7,20
(ä, 1Í), 7,22-7,25 (ì, 1Í).

Ïðèìåð 2

Òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð N-(3-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)ãèäðàçèíêàðáîíîâîé êèñëîòû. Ê
ðàñòâîðó 4-(3-èîäôåíèë)ìîðôîëèíà (1,81 ã, 6,26 ììîëü) â ÄÌÔ (6,5 ìë) â àòìîñôåðå
àçîòà äîáàâë þò òðåò-áóòèëêàðáàçàò (993 ìã, 7,52 ììîëü), èîäèä ìåäè (I) (59,5 ìã,
0,313 ììîëü), 1,10-ôåíàíòðîëèí (113 ìã, 0,626 ììîëü) è êàðáîíàò öåçè  (2,85 ã, 8,77
ììîëü). Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 18 ÷àñ è çàòåì îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû. Äîáàâë þò âîäó (100 ìë) è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ñóøàò íàä MgSO4, êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ EtOAc:ãåêñàíû (îò 25 äî 50% EtOAc), ïîëó÷à  ïðè ýòîì
òðåò-áóòèëîâûé ýôèð N-(3-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)ãèäðàçèíêàðáîíîâîé êèñëîòû (1,14 ã, 62%)
â âèäå æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ (ES+): m/z=294,2; 1Í ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö): δ 1,44 (ñ, 9Í),
3,06 (ò, 4Í), 3,73 (ò, 4Í), 4,97 (ñ, 2Í), 6,66 (ää, 1Í), 6,91 (ä, 1Í), 7,01-7,05 (ì,
1Í), 7,09-7,14 (ì, 1Í).

Ïðèìåð 3

Ñîëü ñ HCl (3-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)ãèäðàçèíà. Ê ðàñòâîðó òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà N-(3-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)ãèäðàçèíêàðáîíîâîé êèñëîòû (468 ìã, 1,60 ììîëü) â ìåòàíîëå (20 ìë)
äîáàâë þò ðàñòâîð 4 í. HCl â äèîêñàíå (10 ìë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå íà ïðîò æåíèè íî÷è, çàòåì êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì ñîëü ñ 3 HCl (3-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)ãèäðàçèíà (484 ìã, 100%) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÌÑ (ES+): m/z=194,1; 1Í ßÌÐ (CD3OD, 500 ÌÃö): δ 3,60-3,71 (ì, 4Í), 4,06-4,15 (ì,
4Í), 7,06 (ä, 1Í), 7,26-7,35 (ì, 2Í), 7,50-7,58 (ì, 1Í).
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Ïðèìåð 4

(6-Õëîðïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí. Ê 6-õëîðíèêîòèíîèëõëîðèäó (0,540 ã, 3,07
ììîëü) â äèõëîðìåòàíå (10 ìë) äîáàâë þò ìîðôîëèí (0,294 ã, 1,1 ýêâèâàëåíòà) ñ
ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì òðèýòèëàìèíà (940 ìêë, 2,2 ýêâèâàëåíòà). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò íà ïðîò æåíèè íî÷è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì (6-
õëîðïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí. Ìàññ-ñïåêòðîìåòðè  íå ïîêàçàëà ïðèñóòñòâè 
èñõîäíîãî ìàòåðèàëà, 6-õëîðíèêîòèíîèëõëîðèäà è ïîêàçàëà òî÷íûé èîí Ì+. Ïðîâîä ò
âîäíóþ îáðàáîòêó ïðîäóêòà è ñûðîé ìàòåðèàë ïåðåíîñ ò äë  ñëåäóþùåé ñòàäèè. Ñûðîé
îñòàòîê, (6-õëîðïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí, èìååò ìàññó 0,610 ã (âûõîä 88%)
ïîñëå âîäíîé îáðàáîòêè.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+Í) Âðåì  óäåðæèâàíè  (ñïîñîá ÂÝÆÕ) 1Í ßÌÐ, 500 ÌÃö (ðàñòâîðèòåëü)

(6-(Õëîðïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí 226,99 3,15

(6-Õëîðïèðèäèí-3-èë)-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ìåòàíîí 239,95 1,0

6-Õëîð-N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-íèêîòèíàìèä 227,97 1,26

Ïðèìåð 5

(6-Ãèäðàçèíîïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí. Ê (6-õëîðïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-
èëìåòàíîíó (0,649 ã, 2,86 ììîëü) â ýòàíîëå (6 ìë) äîáàâë þò 0,270 ìêë (3,0
ýêâèâàëåíòà) ãèäðàçèíà ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 438,9 ìêë òðèýòèëàìèíà (1,1
ýêâèâàëåíòà). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò íà ïðîò æåíèè íî÷è ïðè 100°Ñ, ïîëó÷à 
ïðè ýòîì (6-ãèäðàçèíîïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ôèëüòðóþò è çàòåì êîíöåíòðèðóþò äîñóõà. Ñûðîé îñòàòîê, (6-ãèäðàçèíîïèðèäèí-3-
èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí, èìååò ìàññó 0,372 ã (âûõîä 76%).

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+Í)

(6-Ãèäðàçèíîïèðèäèí-3-èë)ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí 222,92

(6-Ãèäðàçèíîïèðèäèí-3-èë)-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ìåòàíîí 236,00

N-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèë)-6-ãèäðàçèíîíèêîòèíàìèä 224,01

Ïðèìåð 6

6-Ãèäðàçèíîíèêîòèíîíèòðèë (CF#H-1). Ñìåñü 6-õëîðíèêîòèíîíèòðèëà (2,77 ã, 20 ììîëü)
è ãèäðàòà ãèäðàçèíà (15 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè 100°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñ è óïàðèâàþò.
Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â ýôèðå è ôèëüòðóþò, çàòåì ñóñïåíäèðóþò â ðàñòâîðå áèêàðáîíàòà
íàòðè  è ôèëüòðóþò, ïðîìûâà  âîäîé, è ñóøàò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 6-
ãèäðàçèíîíèêîòèíîíèòðèë (1,25 ã, âûõîä 46%) â âèäå ðûæåâàòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà.

1Í ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö): 8,59 (ñ, 1Í), 8,35 (ñ, 1Í), 7,74 (ä, 1Í), 6,75 (ñ, 1Í),
4,44 (ñ, 2Í) ì.ä.; MS (FIA) 135,1 (M+H).
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Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè 
Íàçâàíèå 1Í ßÌÐ

Áåíçîòèàçîë-2-èëãèäðàçèí (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö): 8,58 (ñ, 1Í), 7,79 (ä, 2Í), 7,36 (ò, 2Í), 7,25 (ò, 1Í), 7,10 (ñ, 1Í), 4,86 (ñ, 2Í) ì.ä.

(6-Òðèôòîðìåòèëïèðèäèí-2-èë)ãèäðàçèí (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö): 8,04 (ñ, 1Í), 7,65 (ò, 1Í), 6,97 (ä, 1Í), 6,92 (ä, 1Í), 4,25 (ñ, 2Í)

Ïðèìåð 7

(2-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë)ãèäðàçèí. Ê ðàñòâîðó 2,4-äèõëîðïèðèìèäèíà (1,49 ã, 10,0
ììîëü) â ýòàíîëå (25 ìë) äîáàâë þò òðèýòèëàìèí (2,02 ã, 2,78 ìë, 20,0 ìîëü) è
ãèäðàçèí (321 ìã 0,321 ìë, 10,0 ììîëü). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
â òå÷åíèå 2 ÷àñ. Äîáàâë þò âîäó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ñóøàò íàä MgSO4, êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå ïðè ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ ìåòàíîë:äèõëîðìåòàí (îò 2 äî 5% ìåòàíîëà), ïîëó÷à 
ïðè ýòîì (2-õëîðïèðèìèäèí-4-èë)ãèäðàçèí (330 ìã, 23%) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ (ES+): m/z=144,9.

Ïðèìåð 8

Ïèðèìèäèí-4-èëãèäðàçèí. Ê ðàñòâîðó (2-õëîðïèðèìèäèí-4-èë)ãèäðàçèíà â ìåòàíîëå
äîáàâë þò ôîðìèàò àììîíè  è Pd/C (10%). Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 55°Ñ â òå÷åíèå 15 ÷àñ.
Ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ôèëüòðóþò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò.
Äîáàâë þò âîäó è ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä
MgSO4 è êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì ïèðèìèäèí-4-èëãèäðàçèí (62,0 ìã, 25%) â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÌÑ (ES+): m/z=111,3; 1Í ßÌÐ (CD3OD, 500 ÌÃö): (ñ, øèð., 1Í), 8,06 (ä, 1Í), 8,39 (ñ, 1Í)..
Ñõåìà 6

Ïðèìåð 9

(3-Ôåíîêñèôåíèë)ãèäðàçèí. Ê ðàñòâîðó 3-ôåíîêñèôåíèëàíèëèíà (2,32 ã, 12,5 ììîëü) â
ìåòàíîëå (5 ìë), âîäå (10 ìë) è êîíöåíòðèðîâàííîé HCl (3 ìë) ïðè 0°Ñ äîáàâë þò â âèäå
áûñòðûõ êàïåëü ðàñòâîð íèòðèòà íàòðè  (0,87 ã, 12,7 ììîëü) â âîäå (2 ìë). Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò 10 ìèí, çàòåì îáðàáàòûâàþò äîáàâëåíèåì â âèäå áûñòðûõ êàïåëü
íàõîä ùåãîñ  ïðè 0°Ñ ðàñòâîðà äèãèäðàòà õëîðèäà îëîâà (6,77 ã, 30 ììîëü) â
êîíöåíòðèðîâàííîé HCl (25 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà çàòåì
óñòàíàâëèâàþò ðÍ äî ~7 ïðè ïîìîùè 6 í. NaOH è áèêàðáîíàòà íàòðè , çàòåì ôèëüòðóþò
÷åðåç öåëèò, ïðîìûâàþò ñìåñüþ 1:3 ìåòàíîë:äèõëîðìåòàí. Ôèëüòðàò îòäåë þò, âîäíóþ
ôàçó ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ 1:3 ìåòàíîë:äèõëîðìåòàí (2õ). Îáúåäèíåííûé îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , óïàðèâàþò, çàòåì î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé
(SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 35:65 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû, ïîëó÷à  ïðè ýòîì (3-
ôåíîêñèôåíèë)ãèäðàçèí (1,78 ã, âûõîä 71%) â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà. 1Í-ßÌÐ (CDCl3,
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500 ÌÃö) 7,30 (ì, 2Í), 7,14 (ò, 1Í), 7,08 (ò, 1Í), 7,00 (ì, 2Í), 6,52 (ì, 1Í), 6,47
(ì, 1Í), 6,45 (ì, 1Í), 5,2 (øèð. 1Í), 3,5 (øèð. 2Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 201,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ
(ñïîñîá À) 2,887 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå:
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+Í) ÂÝÆÕ, ñïîñîá À 1Í ßÌÐ

(2-ôòîð-4-èîäôåíèë)ãèäðàçèí 253,0 2,373 (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,28 (ä, 1Í), 7,18 (ää, 1Í), 6,82 (ò, 1Í), 5,38 (ñ, 2Í), 3,49 (ñ, 2Í) ì.ä.

Ñõåìà 7

Ïðèìåð 10

4-Õëîð-2-ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí è 2-õëîð-4-ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí
Ýòè ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ïî ïðîöåäóðå K. Yoshida et al., J. Chem. Soc.

Perkins Transactions I., (1992), 919-922. Ðàñòâîð 2,4-äèõëîðïèðèìèäèíà (4,00 ã, 26,8
ììîëü) è 1-ìåòèëïèïåðèäèíà (3,25 ìë, 29,5 ììîëü) â 1,4-äèîêñàíå (60 ìë) ïåðåìåøèâàþò
ïðè 100îÑ â òå÷åíèå 3 ÷àñ, çàòåì îõëàæäàþò è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé
(SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 15:85 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò 4-õëîð-2-ïèïåðèäèí-1-
èëïèðèìèäèí (0,58 ã, âûõîä 12%) â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà: 1Í-ßÌÐ
(CDCl3, 500 ÌÃö) 8,06 (ä, 1Í), 6,37 (ä, 1Í), 3,70 (ì, 4Í), 1,61 (ì, 2Í), 1,53 (ì, 4Í)
ì.ä.; ÌÑ (FIA) 198,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,550 ìèí è 2-õëîð-4-ïèïåðèäèí-1-
èëïèðèìèäèí (1,87 ã, âûõîä 38%) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà: 1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500
ÌÃö) 8,01 (ä, 1Í), 6,41 (ä, 1Í), 3,65 (ì, 4Í), 1,73 (ì, 2Í), 1,65 (ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ
(FIA) 198 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 2,583 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå:
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ, ñïîñîá
À

1Í ßÌÐ

4-Õëîð-2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí

213,2 2,326 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,30 (ä, 1Í), 6,71 (ä, 1Í), 3,70 (ì, 4Í), 2,35 (ì,
4Í), 2,21 (ñ, 3Í) ì.ä.

Ñõåìà 8

Ñòðàíèöà: 145

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 350 606 C2

4-Õëîð-6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí
4,6-Äèõëîðïèðèìèäèí (2 ã, 13,4 ììîëü) è N-ìåòèëïèïåðàçèí (1,5 ìë, 13,4 ììîëü)

ðàñòâîð þò â 20 ìë ÒÃÔ âìåñòå ñ ÒÅÀ (1,9 ìë, 13,4 ììîëü) è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 18
÷àñ. ÒÃÔ âûïàðèâàþò è äîáàâë þò 10 ìë âîäû è ñìåñü çàòåì ýêñòðàãèðóþò DCM. Ñëîé DCM
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , ôèëüòðóþò è óïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 2,4 ã 4-õëîð-6-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèíà â âèäå æåëòîãî âîñêîîáðàçíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà,
êîòîðûé ïðèìåí þò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

[6-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ãèäðàçèí
4-Õëîð-6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí (200 ìã, 0,94 ììîëü) è ãèäðàò ãèäðàçèíà

(200 ìêë, 4 ììîëü) íàãðåâàþò äî 180îÑ â òå÷åíèå 6 ìèí â ïåðñîíàëüíîé õèìè÷åñêîé
ìèêðîâîëíîâîé ïå÷êå. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì [6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-
1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ãèäðàçèí â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâûõ êðèñòàëëîâ, êîòîðûå èñïîëüçóþò
áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
6-Ìîðôîëèí-4-èëïèðèìèäèí-4-èë)ãèäðàçèí ÌÑ ES+ 196,2

N'-(6-Ãèäðàçèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N,N-äèìåòèëýòàí-1,2-äèàìèí ÌÑ ES+ 197,1

[1-(6-Ãèäðàçèíîïèðèìèäèí-4-èë)ïèððîëèäèí-3-èë]äèìåòèëàìèí ÌÑ ES+ 223,2

Ïðèìåð 11
[6-(4-Ýòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ãèäðàçèí
4,6-Äèõëîðïèðèìèäèí (1,1 ã, 7,4 ììîëü) ðàñòâîð þò â 20 ìë èçîïðîïàíîëà, äîáàâë þò

êàðáîíàò êàëè  (2 ã, 15 ììîëü) è N-ýòèëïèïåðàçèí (843 ìã, 7,4 ììîëü). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñ, çàòåì äîáàâë þò ãèäðàçèí
(1,6 ã, 50 ììîëü) è íàãðåâàþò äë  êèï ÷åíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 22
÷àñ. Ñìåñü îõëàæäàþò è ôèëüòðóþò, çàòåì èç ôèëüòðàòà âûïàðèâàþò ðàñòâîðèòåëü.
Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 20 ìë êèï ùåãî àöåòîíèòðèëà è ôèëüòðóþò. Ïðè îõëàæäåíèè
îáðàçóåòñ  áåëûé îñàäîê. Îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì ïðèáëèçèòåëüíî 1 ã
[6-(4-ýòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ãèäðàçèíà â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(60%). ÌÑ ES+ 223,2.
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(4-Ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-2-èë)ãèäðàçèí. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
ïîëó÷àþò, êàê îïèñàíî â ïðèìåðå 10.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,82 (øèð., 1Í), 7,74 (øèð., 1Í), 5,88 (ñ, 1Í), 4,17 (ñ,
2Í), 3,65 (ì, 4Í), 1,58 (ì, 2Í), 1,45 (ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 194,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À)
0,648 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

(2-Ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-4-
èë)ãèäðàçèí

194,2 2,213 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,79 (ä, 1Í), 7,42 (ñ, 1Í), 6,04 (ä, 1Í), 3,98 (ñ,
2Í), 3,54 (ì, 4Í), 1,61 (ì, 2Í), 1,48 (ì, 4Í)  ì.ä.

-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)-èëïèðèìèäèí-4-
èë]ãèäðàçèí

209,2 2,335 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,8 (ì, 2Í), 4,8 (øèð., 2Í), 4,2 (øèð., 1Í), 3,63 (ì,
4Í), 2,29 (ì, 4Í), 2,18 (ñ, 3Í) ì.ä.

Ñõåìà 10

Ïðèìåð 12

4-(òðåò-Áóòèëòèàçîë-2-èë)ãèäðàçèí. Ñìåñü 1-áðîì-3,3-äèìåòèëáóòàí-2-îíà (1,35 ìë, 10
ììîëü) è òèîñåìèêàðáàçèäà (0,91 ã, 10 ììîëü) â ýòàíîëå (35 ìë) êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 1,5 ÷àñà è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2)
äàåò 4-(òðåò-áóòèëòèàçîë-2-èë)ãèäðàçèí (1,01 ã, âûõîä 59%) â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. 1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,0 (øèð., 1Í), 7,3 (øèð., 2Í), 6,37 (ñ, 1Í),
1,22 (ñ, 9Í) ì.ä.; ÌÑ (ÆÕ-ÌÑ) 172,1 (Ì+Í); (ñïîñîá À) 2,520 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ, ñïîñîá
À

1Í ßÌÐ

(4-Ýòèëòèàçîë-2-èë)ãèäðàçèí 144,0 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,21 (ñ, 1Í), 6,18 (ñ, 1Í), 4,68 (ñ, 2Í), 2,44 (êâ, 2Í),
1,11 (ò, 3Í) ì.ä.

(4-Òðèôòîðìåòèëòèàçîë-2-
èë)ãèäðàçèí

184,1 2,194 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,92 (ñ, 1Í), 7,32 (ñ, 1Í), 5,04 (ñ, 2Í) ì.ä.

(4-Ôåíèëòèàçîë-2-èë)ãèäðàçèí 166,1 2,008 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,0 (øèð., 1Í), 7,67 (ä, 1Í), 7,31 (ä, 1Í), 7,20 (ò, 1Í),
6,98 (ò, 1Í), 5,03 (ñ, 2Í) ì.ä.

Ïðèìåð 13

4,5-Äèìåòîêñè-2-íèòðîôåíîë. Ê ðàñòâîðó 4,5-äèìåòîêñè-2-íèòðîáåíçàëüäåãèäà (3,75 ã,
14,2 ììîëü) â äèõëîðìåòàíå (75 ìë) ïðè 0°Ñ â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò
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ìåòàõëîðïåðîêñèáåíçîéíóþ êèñëîòó (÷èñòîòà 75%, 4,90 ã, 28,4 ììîëü), çàòåì
òðèôòîðóêñóñíóþ êèñëîòó (1,05 ìë, 14,2 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñ, çàòåì ñíîâà îõëàæäàþò äî 0°Ñ. Èçáûòî÷íûé
ðåàãåíò ãàñ ò 5% ðàñòâîðîì áèñóëüôèòà íàòðè  è îñàäîê óäàë þò ôèëüòðîâàíèåì,
ïðîìûâàþò äèõëîðìåòàíîì. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ôèëüòðàòà ïðîìûâàþò áèêàðáîíàòîì
íàòðè  è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò, ïîëó÷à 
ïðè ýòîì æåëòîå òâåðäîå âåùåñòâî. Ýòî ïðîìåæóòî÷íîå ñîåäèíåíèå ñóñïåíäèðóþò â
ìåòàíîëå (50 ìë), îáðàáàòûâàþò 2 í. NaOH (16 ìë, 32 ììîëü) è ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäêèñë þò 1 í. HCl è
ôèëüòðóþò, ïðîìûâà  ìåòàíîëîì, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 4,5-äèìåòîêñè-2-íèòðîôåíîë (2,00 ã,
âûõîä 71%) â âèäå  ðêî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 11,0 (ñ, 1Í), 7,39 (ñ, 1Í), 6,48 (ñ, 1Í), 3,90 (ñ, 3Í),
3,83 (ñ, 3Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 197,9 (Ì-Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,357 ìèí

1,2,4-Òðèìåòîêñè-5-íèòðîáåíçîë. Ñìåñü 4,5-äèìåòîêñè-2-íèòðîôåíîëà (2,00 ã, 10
ììîëü), êàðáîíàòà êàëè  (2,76 ã, 20 ììîëü) è èîäìåòàíà (0,75 ìë, 12 ììîëü) â ÄÌÔ
ïîìåùàþò â çàïà ííóþ òðóáêó è íàãðåâàþò ïðè 75-80°Ñ â òå÷åíèå 20 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü îõëàæäàþò è ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò, ïðîìûâà  ýòèëàöåòàòîì. Ôèëüòðàò ïðîìûâàþò
âîäîé (âîäó ïåðâîé ïðîìûâêè îáðàòíî ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì), áèêàðáîíàòîì íàòðè  è
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 1:1 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò 1,2,4-
òðèìåòîêñè-5-íèòðîáåíçîë (1,20 ã, âûõîä 57%) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,53 (ñ, 1Í), 6,50 (ñ, 1Í), 3,92 (ñ, 3Í), 3,91 (ñ, 3Í),
3,84 (ñ, 3Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 214,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,253 ìèí

2,4,5-Òðèìåòîêñèôåíèëàìèí. 1,2,4-Òðèìåòîêñè-5-íèòðîáåíçîë (1,20 ã, 5,63 ììîëü) è
äèãèäðàò õëîðèäà îëîâà (3,81 ã, 16,9 ììîëü) â ýòèëàöåòàòå (50 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè 65-
70°Ñ â òå÷åíèå 20 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, îñòîðîæíî íåéòðàëèçóþò
áèêàðáîíàòîì íàòðè  è ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ïðè ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ 3:7 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò 2,4,5-
òðèìåòîêñèôåíèëàìèí (0,56 ã, âûõîä 54%) â âèäå ðûæåâàòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. 1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,57 (ñ, 1Í), 6,37 (ñ, 1Í), 3,70 (ñ, 3Í), 3,65
(ñ, 3Í), 3,63 (ñ, 3Í) ì.ä.; ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 2,163 ìèí

Ñõåìà 11
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2-Äèôòîðìåòîêñè-5-íèòðîôåíîë. Ðàñòâîð 4-íèòðîáåíçîë-1,2-äèîëà (4,18 ã, 27,1 ììîëü),
ìåòèëõëîðäèôòîðàöåòàòà (3,0 ìë, 28,5 ììîëü) è êàðáîíàòà öåçè  (11,05 ã, 33,9 ììîëü) â
ÄÌÔ (75 ìë) íàãðåâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 24 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò,
âûïàðèâàþò è ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì. Ïðîäóêò ýêñòðàãèðóþò äâà ðàçà â 1 í. NaOH,
îáúåäèíåííóþ âîäíóþ ôàçó ïîäêèñë þò, ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (äâàæäû) è
îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàþò âîäîé (äâàæäû) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò
(ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ïðè ýëþèðîâàíèè
ñìåñüþ 2:8 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò 2-äèôòîðìåòîêñè-5-íèòðîôåíîë (1,50 ã, âûõîä 27%) â
âèäå  ðêî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 10,9 (ñ, 1Í), 7,76 (ä, 1Í), 7,73 (ää, 1Í), 7,36 (ä, 1Í),
7,28 (ò, 1Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 204,1 (Ì-Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,307 ìèí

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå.
Íàçâàíèå Íîìåð ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ, ñïîñîá
À

1Í ßÌÐ

2-Èçîïðîïîêñè-5-
íèòðîôåíîë

CF#N-
3

198,1 3,474 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,87 (ñ, 1Í), 7,70 (ää, 1Í), 7,62 (ä, 1Í), 7,12 (ä, 1Í),
4,76 (ì, 1Í), 1,31 (ä, 6Í) ì.ä.

1-Äèôòîðìåòîêñè-2-èçîïðîïîêñè-4-íèòðîáåíçîë. 2-Äèôòîðìåòîêñè-5-íèòðîôåíîë (1,49 ã,
7,26 ììîëü), èîäèçîïðîïàí (0,87 ìë, 8,72 ììîëü) è êàðáîíàò öåçè  (3,55 ã, 10,9 ììîëü)
â ÄÌÔ (20 ìë) â çàïà ííîé òðóáêå íàãðåâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 20 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü îõëàæäàþò è óïàðèâàþò, ðàçáàâë þò âîäîé è ýêñòðàãèðóþò (äâà ðàçà) ýòèëàöåòàòîì.
Îáúåäèíåííóþ îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò âîäîé (òðè ðàçà) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 1-äèôòîðìåòîêñè-2-
èçîïðîïîêñè-4-íèòðîáåíçîë (1,712 ã, âûõîä 95%) â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,95 (ì, 2Í), 7,38 (ä, 1Í), 7,37 (ò, 1Í), 4,80 (ì, 1Í),
1,54 (ä, 6Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 216,1 (Ì-Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 4,108 ìèí

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå.
Íàçâàíèå Íîìåð ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

2-Äèôòîðìåòîêñè-1-èçîïðîïîêñè-4-
íèòðîáåíçîë

CF#N-
4

218,2 4,084 (CDCl3, 500 ÌÃö) 8,05 (ää, 1Í), 8,00 (ä, 1Í), 6,95 (ä, 1Í), 6,52
(ò, 1Í), 4,65 (ì, 1Í), 1,36 (ä, 6Í) ì.ä.

4-Äèôòîðìåòîêñè-3-èçîïðîïîêñèôåíèëàìèí. Ê äèãèäðàòó õëîðèäà îëîâà (5,46 ã, 24,2
ììîëü) â êîíöåíòðèðîâàííîé HCl (7 ìë) ïðè 0°Ñ äîáàâë þò 1-äèôòîðìåòîêñè-2-
èçîïðîïîêñè-4-íèòðîáåíçîë (1,712 ã, 6,92 ììîëü) â ýòèëàöåòàòå (7 ìë) è ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íåéòðàëèçóþò äî ðÍ ~7 NaOH è
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò, ïðîìûâà  ýòèëàöåòàòîì. Ôèëüòðàò ðàçäåë þò è âîäíóþ ôàçó
îáðàòíî ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îáúåäèíåííóþ îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-
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õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ïðè ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ 2:8 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò 4-
äèôòîðìåòîêñè-3-èçîïðîïîêñèôåíèëàìèí (0,55 ã, âûõîä 37%, âûõîä 57% íà îñíîâå
âûäåëåííîãî èñõîäíîãî ìàòåðèàëà) â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 6,94 (ä, 1Í), 6,41 (ò, 1Í), 6,31 (ää, 1Í), 6,23 (ä, 1Í),
4,47 (ì, 1Í), 1,33 (ä, 6Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 218,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 2,853 ìèí

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå.
Íàçâàíèå Íîìåð ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ, ñïîñîá
À

1Í ßÌÐ

2-Äèôòîðìåòîêñè-4-
èçîïðîïîêñèôåíèëàìèíà

CF#À-
3

218,2 2,827 (CDCl3, 500 ÌÃö) 6,75 (ä, 1Í), 6,50 (ò, 1Í), 6,45 (ää, 1Í),
4,26 (ì, 1Í), 1,23 (ä, 6Í) ì.ä.

Ñõåìà 12

Ïðèìåð 15

4-Ìåòîêñèáåíçî[1,3]äèîêñîë. Ñìåñü 3-ìåòîêñèáåíçîë-1,2-äèîëà (1,161 ã, 8,28 ììîëü) â
ÄÌÔ (10 ìë) äîáàâë þò ê áðîìõëîðìåòàíó (611 ìêë, 1,1 ýêâèâàëåíòà) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 90 ãðàäóñàõ Öåëüñè  â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ñìåñü âûëèâàþò â âîäó è
ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé âûëèâàþò ÷åðåç êàðòðèäæ ðàçäåëåíè 
ôàç è êîíöåíòðèðóþò äîñóõà. Ñûðîé ïðîäóêò ïðåäñòàâë åò ñîáîé æåëòóþ æèäêîñòü.
Æèäêîñòü î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 1,21 ã (96%).

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ, 500 ÌÃö) 6,7 (ò, 1Í), 6,63 (ä, 1Í), 6,58 (ä, 1Í), 5,97 (ñ, 2Í), 3,83
(ñ, 3Í), ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 2,86 ìèí

Ñõåìà 13

Ïðèìåð 16

4-Ìåòîêñè-6-íèòðîáåíçî[1,3]äèîêñîë. 4-Ìåòîêñèáåíçî[1,3]äèîêñîë (2,03 ã, 13,34
ììîëü) ðàñòâîð þò â óêñóñíîì àíãèäðèäå (20 ìë) è îõëàæäàþò íà ëåä íîé áàíå ïðè
ïåðåìåøèâàíèè. Äåëèòåëüíîé âîðîíêîé ïî êàïë ì äîáàâë þò àçîòíóþ êèñëîòó (1,5 ìë) íà
ïðîò æåíèè 30 ìèíóò. Ëåä íóþ áàíþ óáèðàþò è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò íà ïðîò æåíèè íî÷è,
ïîçâîë   ðåàêöèîííîé ñìåñè íàãðåòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Ñìåñü âûëèâàþò â
ëåä íóþ âîäó è ïðîäóêò èçìåëü÷àþò è ôèëüòðóþò è ïðîìûâàþò âîäîé. Îñàäîê ñóøàò â
âàêóóìå â äåññèêàòîðå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì (1,21 ã, âûõîä 46%) 4-ìåòîêñè-6-íèòðîáåíçî
[1,3]äèîêñîë.

ßÌÐ-ÄÌÑÎ-d6: 7,63 (ñ, 1Í), 7,52 (ñ, 1Í), 6,25 (ñ, 2Í), 3,95 (ñ, 3Í)
Ñõåìà 14
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Ïðèìåð 17

4-(4-Íèòðîáåíçèë)ìîðôîëèí. Ê ñìåñè 1-áðîììåòèë-4-íèòðîáåíçîëà (5,0 ã, 29,1 ììîëü) è
êàðáîíàòà êàëè  (12,0 ã, 87 ììîëü) â ÒÃÔ (100 ìë) äîáàâë þò ìåäëåííûé ïîòîê ìîðôîëèíà
(6,35 ìë, 73 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò 24 ÷àñ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå,
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) äàåò 4-(4-
íèòðîáåíçèë)ìîðôîëèí (5,27 ã, âûõîä 81%) â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,20 (ä, 2Í), 7,60 (ä, 2Í), 3,61 (ì, 6Í), 2,38 (ì, 4Í)
ì.ä.; ÌÑ (FIA) 223,1(Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 1,577 ìèí

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ, ñïîñîá
À

1Í ßÌÐ

1-Ìåòèë-4-(4-íèòðîáåíçèë)-
ïèïåðàçèí

236,3 2,202 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,19 (ä, 2Í), 7,58 (ä, 2Í), 3,59 (ñ, 2Í), 2,35 (øèð. ì,
8Í), 2,15 (ñ, 3Í) ì.ä.

4-(4-Íèòðîáåíçèë)-ïèððîëèäèí 207,2 2,262 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,18 (ä, 2Í), 7,59 (ä, 2Í), 3,71 (ñ, 2Í), 2,45 (ì, 4Í),
1,71 (ì, 4Í) ì.ä.

4-(3-Íèòðîáåíçèë)-ìîðôîëèí 223,1 1,260 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,17 (ñ, 1Í), 8,13 (ä, 1Í), 7,78 (ä, 1Í), 7,64 (ò, 1Í),
3,61 (ì, 6Í), 2,38 (ì, 4Í) ì.ä.

4-Ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèëàìèí. Ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé â ïðèìåðå 1.Ñ, óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò (1,70 ã, âûõîä 98%) â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,91 (ä, 2Í), 6,49 (ä, 2Í), 4,95 (ñ, 2Í), 3,53 (ì, 4Í),
2,28 (ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 193,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 1,038 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå:
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ, ñïîñîá
À

1Í ßÌÐ

4-(1-Ìîðôîëèí-4-
èëýòèë)ôåíèëàìèí

193,2 1,493 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,93 (ò, 1Í), 6,53 (ñ, 1Í), 6,41 (ì, 2Í), 5,00 (ñ, 2Í),
3,56 (ì, 4Í), 2,31 (ì, 4Í) ì.ä.

Ïðèìåð 18

4-Ïèððîëèäèí-1-èëìåòèëôåíèëàìèí. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,37 ã, âûõîä
20%) ïîëó÷àþò ïî ïðîöåäóðàì, îïèñàííûì âûøå, â âèäå æåëòîãî ìàñëà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,92 (ä, 2Í), 6,49 (ä, 2Í), 4,88 (ñ, 2Í), 3,38 (ñ, 2Í),
2,38 (ì, 4Í), 1,66 (ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 177,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 1,162 ìèí.

Ïðèìåð 19
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4-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èëìåòèë)ôåíèëàìèí (CF#À-5). Ñìåñü 1-ìåòèë-4-(4-
íèòðîáåíçèë)ïèïåðàçèíà (3,09 ã, 13,1 ììîëü), öèíêîâîé ïûëè (4,29 ã, 65,6 ììîëü) è
õëîðèäà àììîíè  (2,81 ã, 52,5 ììîëü) â ìåòàíîëå (100 ìë) êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì 1 ÷àñ, îõëàæäàþò, ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò (ïðîìûâêà ìåòàíîëîì) è
óïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 4-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èëìåòèë)ôåíèëàìèí (2,67 ã, âûõîä
99%) à âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,89 (ä, 2Í), 6,49 (ä, 2Í), 4,89 (ñ, 2Í), 3,24 (ñ, 2Í),
2,3 (øèð. ì, 8Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 206,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À), ïðîäóêò ýëþèðóåòñ  ñ
ôðîíòîì ðàñòâîðèòåë .

Ïðèìåð 20

1-(1-Áðîìýòèë)-4-íèòðîáåíçîë. Ñìåñü 1-ýòèë-4-íèòðîáåíçîëà (3,4 ìë, 25 ììîëü), N-
áðîìñóêöèíèìèäà (4,38 ã, 24,6 ììîëü) è áåíçîèëïåðîêñèäà (0,04 ã, 0,18 ììîëü) â
òåòðàõëîðèäå óãëåðîäà (30 ìë) êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì 1 ÷àñ, îõëàæäàþò è
ôèëüòðóþò, ïðîìûâà  ñìåñüþ 1:1 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû. Ôèëüòðàò óïàðèâàþò è î÷èùàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 2:98 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû, ïîëó÷à 
ïðè ýòîì 1-(1-áðîìýòèë)-4-íèòðîáåíçîë (5,18 ã, âûõîä 90%) â âèäå æåëòîãî ìàñëà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 8,22 (ä, 2Í), 7,62 (ä, 2Í), 5,22 (êâ., 1Í), 2,08 (ä, 3Í)
ì.ä.; ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,837 ìèí.

4-[1-(4-Íèòðîôåíèë)ýòèë]ìîðôîëèí. Ñìåñü 1-(1-áðîìýòèë)-4-íèòðîáåíçîëà (1,24 ã, 5,43
ììîëü), êàðáîíàòà êàëè  (2,25 ã, 16,3 ììîëü) è ìîðôîëèíà (1,2 ìë, 13,6 ììîëü) â ÄÌÔ
(10 ìë)  ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16 ÷àñ, çàòåì óïàðèâàþò.
Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â ýòèëàöåòàòå, ïðîìûâàþò âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè,
ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 4-[1-(4-íèòðîôåíèë)ýòèë]
ìîðôîëèí (1,225 ã, âûõîä 95%) â âèäå æåëòîãî ìàñëà. 1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,19 (ä,
2Í), 7,16 (ä, 2Í), 3,56 (ì, 5Í), 2,41 (ì, 2Í), 2,26 (ì, 2Í), 1,29 (ä, 3Í) ì.ä.; ÌÑ
(FIA) 237, 2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 2,248 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå:
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

4-[1-(4-Íèòðîôåíèë)ýòèë]-
ïèððîëèäèí

221,2 2,359 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,18 (ä, 2Í), 7,60 (ä, 2Í), 3,37 (êâ., 1Í), 2,47 (ì, 2Í),
2,31 (ì, 2Í), 1,68 (ì, 4Í), 1,30 (ä, 3Í) ì.ä.
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4-(1-Ìîðôîëèí-4-èëýòèë)ôåíèëàìèí. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò
ñïîñîáîì, îïèñàííûì âûøå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,90 (ä, 2Í), 6,49 (ä, 2Í), 4,87 (ñ, 2Í), 3,51 (ì, 4Í),
3,14 (êâ., 1Í), 2,30 (ì, 2Í), 2,25 (ì, 2Í), 1,21 (ä, 3Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 207,3 (Ì+Í).

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå:
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

4-(1-Ïèððîëèäèíèë-
ýòèë)ôåíèëàìèí

191,3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,93 (ä, 2Í), 6,48 (ä, 2Í), 4,86 (ñ, 2Í), 3,1 (ì, 1Í), 2,45 (ì,
2Í), 2,29 (ì, 2Í), 1,64 (ì, 2Í), 1,21 (ä, 3Í) ì.ä.

Ïðèìåð 21

2-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèíî-4-èëôåíèëàìèí. Ê ñóñïåíçèè 5-ìîðôîëèíî-2-íèòðîàíèçîëà
(0,76 ã, 3,21 ììîëü) â ÌåÎÍ (20 ìë) â àòìîñôåðå N2 äîáàâë þò 5% Pd/C. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â àòìîñôåðå Í2 ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñ,
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò, êîòîðûé ïðîìûâàþò ÌåÎÍ. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå,
ïîëó÷à  ïðè ýòîì ïðîäóêò â âèäå êëåéêîãî êðàñíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,63 ã, âûõîä 95%).

Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+Í) ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

2-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèíî-4-
èëôåíèëàìèí

209,15
(ñïîñîá Â)

(ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö): 6,52 (ä, 1Í), 6,50 (ä, 1Í), 6,28 (ää, 1Í), 4,23
(ñ,2Í), 3,80-3,65 (ì, 7Í), 2,95-2,90 (ì, ì, 4Í)

Èíäàí-4-èëàìèí 2,72
(ñïîñîá À)

(CDCl3, 500 ÌÃö): 6,97 (ò, 1Í), 6,68 (ä, 1Í), 6,48 (ä, 1Í), 3,54 (øèð. ñ,
2Í), 2,90 (ò, 2Í), 2,71 (ò, 2Í), 2,20-1,97 (ì, 2Í)

7-Ìåòîêñèáåíçî-[1,3]äèîêñîë-5-
èëàìèí

168,05

Ñõåìà 15

Ïðèìåð 22

Ìåòèëîâûé ýôèð 2-õëîð-4-ôòîðáåíçîéíîé êèñëîòû. Ñìåñü 2-õëîð-4-ôòîðáåíçîéíîé
êèñëîòû (6,5 ã, 37 ììîëü) â ìåòàíîëå (100 ìë) îáðàáàòûâàþò õëîðòðèìåòèëñèëàíîì (14,0
ìë, 111 ììîëü), ïåðåìåøèâàþò 24 ÷àñà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è óïàðèâàþò. Îñòàòîê
ðàñòâîð þò â äèõëîðìåòàíå, ïðîìûâàþò áèêàðáîíàòîì íàòðè , ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è
óïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì ìåòèëîâûé ýôèð 2-õëîð-4-ôòîðáåíçîéíîé êèñëîòû (7,01 ã,
âûõîä 99%) â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ìàñëà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,93 (ì, 1Í), 7,22 (ì, 1Í), 7,06 (ì, 1Í), 3,95 (ñ, 3Í)
ì.ä.; ÌÑ (FIA) 189,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,37 ìèí.
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Ìåòèëîâûé ýôèð 3,5-äèìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)áåíçîéíîé êèñëîòû. Ê
ðàñòâîðó ìåòèë-3,5-äèìåòîêñè-4-ãèäðîêñèáåíçîàòà (3,0 ã, 14 ììîëü) â ÄÌÔ (10 ìë)
äîáàâë þò ãèäðîõëîðèä 4-(2-õëîðýòèë)ìîðôîëèíà (3,99 ã, 21 ììîëü) è òâåðäûé Ê2ÑÎ3

(8,4 ã, 60 ììîëü). Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ â àòìîñôåðå N2 â òå÷åíèå 30 ÷àñ. Ñìåñü
ðàçáàâë þò EtOAc (100 ìë) è ïðîìûâàþò Í2Î (2 × 50 ìë), îáðàòíî ýêñòðàãèðóþò âîäíóþ
ôàçó è îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä Na2SO4, ôèëüòðóþò è óïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì ïðîäóêò
â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (4,79 ã, âûõîä êîëè÷åñòâåííûé).

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,28 (ñ, 2Í), 4,15 (ò, 2Í), 3,91 (ñ, 3Í), 3,88 (ñ, 6Í),
3,75-3,71 (ì, 4Í), 2,78 (ò, 2Í), 2,59 (øèð. ñ, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 326,17 (Ì+Í)

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå:
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
Âðåì  óäåðæèâàíè 
(ìèí)

1Í ßÌÐ

Ìåòèëîâûé ýôèð 4-èçîïðîïîêñè-3,5-
äèìåòîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû

25,13 3,38 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,24 (ñ, 2Í), 4,45-4,32 (ì, 1Í), 3,85
(ñ, 3Í), 3,81 (ñ, 6Í), 1,18 (ä, 6Í)

Ìåòèëîâûé ýôèð 2-õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëáåíçîéíîé êèñëîòû. Ñìåñü ìåòèëîâîãî ýôèðà
2-õëîð-4-ôòîðáåíçîéíîé êèñëîòû (3,51 ã, 18,6 ììîëü), ìîðôîëèíà (1,95 ìë, 22,3 ììîëü)
è êàðáîíàòà êàëè  (5,12 ã, 37,1 ììîëü) â N-ìåòèëïèððîëèäîíå (20 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè
120°Ñ â òå÷åíèå 5 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì è
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò. Ôèëüòðàò ïðîìûâàþò ÷åòûðå ðàçà âîäîé, îäèí ðàç íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé
(SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 2:8 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò ìåòèëîâûé ýôèð 2-õëîð-4-
ìîðôîëèí-4-èëáåíçîéíîé êèñëîòû (3,08 ã, âûõîä 65%) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,79 (ä, 1Í), 6,81 (ä, 1Í), 6,67 (ää, 1Í), 3,81 (ñ, 3Í),
3,78 (ì, 4Í), 3,20 (ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 256,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,275 ìèí.

Òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû. Ñìåñü
ìåòèëîâîãî ýôèðà 2-õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëáåíçîéíîé êèñëîòû (3,08 ã, 12,0 ììîëü) è 6 í.
NaOH (2,5 ìë, 15 ììîëü) â ìåòàíîëå (50 ìë) è âîäå (7,5 ìë) ïåðåìåøèâàþò 24 ÷àñ ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå, çàòåì ïîäêèñë þò 2 í. HCl. Îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò
âîäîé è ñóøàò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 2-õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëáåíçîéíóþ êèñëîòó (2,56 ã,
âûõîä 88%) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ýòî òâåðäîå âåùåñòâî (10,6 ììîëü)
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ñóñïåíäèðóþò â òðåò-áóòàíîëå (20 ìë), îáðàáàòûâàþò äèôåíèëôîñôîðèëàçèäîì (2,30 ìë,
10,6 ììîëü), çàòåì òðèýòèëàìèíîì (1,45 ìë, 10,6 ììîëü), ïåðåìåøèâàþò ïðè êèï ÷åíèè ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 20 ÷àñ è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé
(SiO2) ïðè ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ 2:8 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð (2-õëîð-
4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (2,84 ã) â âèäå ñìåñè (~ 1:1) ñ òðåò-
áóòèëîâûì ýôèðîì 2-õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëáåíçîéíîé êèñëîòû. Ýòó ñìåñü ïðèìåí þò áåç
äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 8,0 (øèð., 1Í), 7,80 (ä, 1Í), 7,4 (ä, 1Í), 6,90 (ä, 1Í),
6,87 (ä, 1Í), 6,84 (ää, 1Í), 6,75 (ää, 1Í), 3,87 (ì, 8Í), 3,26 (ì, 4Í), 3,11 (ì, 4Í),
1,61 (ñ, 9Í), 1,55 (ñ, 9Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 313,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,70 ìèí.

Àíàëîãè÷íûì ñïîñîáîì ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ

(Ì+Í)
ÂÝÆÕ, âðåì 
óäåðæèâàíè  (ìèí)

1Í ßÌÐ

Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð [3,5-äèìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-
èëýòîêñè)ôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

383,2 1,9 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö): 9,21 (ñ, 1Í), 6,82 (ñ, 2Í),
3,87 (ò, 2Í), 3,69 (ñ, 6Í), 3,56 (ò, 4Í), 2,62-
2,39 (ì, 6Í), 1,46 (ñ, 9Í)

Áåíçèëîâûé ýôèð 4-(4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî-2,6-
äèìåòîêñèôåíîêñè)-ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû

487,3

2-Õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèí. Ðàñòâîð íå÷èñòîãî òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-õëîð-
4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (2,84 ã) â äèõëîðìåòàíå (30 ìë)
îáðàáàòûâàþò òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé (3,5 ìë), ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 24 ÷àñ è óïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â ýòèëàöåòàòå, ïðîìûâàþò
1 í. NaOH, âîäîé è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò.
Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ïðè ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ 35:65 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû
äàåò 2-õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèí (0,77 ã, âûõîä 40%) â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 6,92 (øèð., 1Í), 6,77 (øèð., 2Í), 3,89 (ì, 6Í), 3,05 (ì,
4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 213,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 1,975 ìèí.

Ïðèìåð 23

Áåíçèëîâûé ýôèð 4-(4-àìèíî-2,6-äèìåòîêñèôåíîêñè)ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû.
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç áåíçèëîâîãî ýôèðà 4-(4-òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî-2,6-äèìåòîêñèôåíîêñè)ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû ïî
ïðîöåäóðå, îïèñàííîé â ïðèìåðå ST-3. ÌÑ (ES+): m/z=387,2.

Ïðèìåð 24

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-(4-àìèíîôåíèë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû. Óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç 4-èîäàíèëèíà è òðåò-áóòèëïèïåðàçèíêàðáîêñèëàòà ïî
ïðîöåäóðå, îïèñàííîé â ïðèìåðå ST-1. ÌÑ (ES+): m/z=278,2.

Ïðèìåð 25
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òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-(4-àìèíîáåíçîèë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû. Ê ðàñòâîðó 4-
àìèíîáåíçîéíîé êèñëîòû (411 ìã, 3,00 ììîëü) â ÄÌÔ (3,0 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
äîáàâë þò EDC (862 ìã, 4,50 ììîëü), HOBt (608 ìã, 4,50 ììîëü), òðèýòèëàìèí (606 ìã;
0,835 ìë, 6,00 ììîëü) è òðåò-áóòèëïèïåðàçèíêàðáîêñèëàò (671 ìã, 3,60 ììîëü). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 22 ÷àñ, çàòåì äîáàâë þò 2 í. âîäíûé NaOH äî óñòàíîâëåíè 
ðÍ>10. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä MgSO4,
êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ïðè
ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ EtOAc:ãåêñàíû (îò 50 äî 90% EtOAc), ïîëó÷à  ïðè ýòîì òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð 4-(4-àìèíîáåíçîèë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (796 ìã, 87%) â âèäå
áåñöâåòíîãî ìàñëà. ÌÑ (ES+): m/z=306,2.

Ïðèìåð 26

1-Öèêëîïðîïèë-4-(4-íèòðîôåíèë)ïèïåðàçèí. Ê ðàñòâîðó 1-(4-íèòðîôåíèë)ïèïåðàçèíà
(1,04 ã, 5,00 ììîëü) â ìåòàíîëå (25 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò ìîëåêóë ðíûå ñèòà
(1,0 ã), óêñóñíóþ êèñëîòó (3,00 ã, 2,86 ìë, 50,0 ììîëü) [(1-ýòîêñèöèêëîïðîïèë)îêñè]
òðèìåòèëñèëàí (5,22 ã, 5,99 ìë, 30,0 ììîëü), öèàíîáîðîãèäðèä íàòðè  (1,41 ã, 22,5
ììîëü). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå à òå÷åíèå 2,5 ÷àñ, ôèëüòðóþò è
êîíöåíòðèðóþò. Ê îñòàòêó äîáàâë þò âîäó è 1 í. âîäíóþ NaOH äë  ðåãóëèðîâàíè  ðÍ
äî >11. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä Na2SO4,
êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,24 ã, 100%) â
âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ (ES+): m/z=247,8.

Ïðèìåð 27

4-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ôåíèëàìèí. Ê ðàñòâîðó 1-öèêëîïðîïèë-4-(4-
íèòðîôåíèë)ïèïåðàçèíà (1,24 ã, 5,00 ììîëü) â ìåòàíîëå (25 ìë) äîáàâë þò Pd/C (10%,
100 ìã) è òðèôòîðóêñóñíóþ êèñëîòó (1,0 ìë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïîä äàâëåíèåì âîäîðîäà
(èç áàëëîíà) 1 àòì íà ïðîò æåíèè íî÷è, ôèëüòðóþò è êîíöåíòðèðóþò. Ê îñòàòêó äîáàâë þò
âîäó è 1 í. âîäíûé NaOH äë  ðåãóëèðîâàíè  ðÍ >11. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è
îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä Na2SO4, êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,08 ã, 100%) â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà. ÌÑ (ES+) m/z=218,1

Ïðèìåð 28

öèñ-2,6-Äèìåòèë-4-(4-íèòðîôåíèë)ìîôîëèí. Ñìåñü 1-ôòîð-4-íèòðîáåíçîëà, 2,6-
äèìåòèëìîðôîëèíà (êóïëåí ó Aldrich) è äèèçîïðîïèëàìèíà íàãðåâàþò ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå
16 ÷àñ. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â ñìåñü äîáàâë þò âîäó è
ýêñòðàãèðóþò EtOAc. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä MgSO4, êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ EtOAc:
ãåêñàíû (îò 5 äî 35% EtOAc), ïîëó÷à  ïðè ýòîì òðàíñ-2,6-äèìåòèë-4-(4-
íèòðîôåíèë)ìîôîëèí (258 ìã) è öèñ-2,6-äèìåòèë-4-(4-íèòðîôåíèë)ìîôîëèí (838 ìã), îáà â
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âèäå æåëòûõ òâåðäûõ âåùåñòâ. Òðàíñ-èçîìåð: ÌÑ (ES+): m/z=237,2; 1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500
ÌÃö): δ 1,30 (ä, 6Í), 3,17 (ää, 2Í), 3,46 (ää, 2Í), 4,15-4,22 (ì, 2Í), 6,77 (ä, 2Í), 8,14 (ä,

2Í). Öèñ-èçîìåð: ÌÑ (ES+): m/z=237,2; 1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö): δ 1,29 (ä, 6Í), 2,62
(ää, 2Í), 3,67 (ää, 2Í), 3,73-3,81 (ì, 2Í), 6,84 (ä, 2Í), 8,14 (ä, 2Í).

Ïðèìåð 29

4-(2,6-Äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)ôåíèëàìèí. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò
èç öèñ-2,6-äèìåòèë-4-(4-íèòðîôåíèë)ìîðôîëèíà ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå. ÌÑ (ES+):
m/z=207,3

Ïðèìåð 30

2-(4-Íèòðîôåíèëàìèíî)ýòàíîë. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç 1-ôòîð-
4-íèòðîáåíçîëà è 2-àìèíîýòàíîëà ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå.

ÌÑ (ES+): m/z=183,0; 1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö): δ 3,41 (ò, 2Í), 3,92 (ò, 2Í), 6,59 (ä,
2Í), 8,11 (ä, 2Í).

Ïðèìåð 31

2-(4-Àìèíîôåíèëàìèíî)ýòàíîë. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç 2-(4-
íèòðîôåíèëàìèíî)ýòàíîëà ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå. ÌÑ (ES+): m/z=153,0.

Ñõåìà 16

Ïðèìåð 32

1-(2-Õëîðýòîêñè)-2-ìåòîêñè-4-íèòðîáåíçîë. Ñìåñü 2-ìåòîêñè-4-íèòðîôåíîëà (2,50 ã,
14,8 ììîëü), 1-áðîì-2-õëîðýòàíà (1,35 ìë, 16,3 ììîëü) è êàðáîíàò êàëè  (4,08 ã, 19,6
ììîü) â ÄÌÔ (50 ìë) â çàïà ííîé òðóáêå íàãðåâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 18 ÷àñ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è ôèëüòðóþò, ïðîìûâà  ýòèëàöåòàòîì. Ôèëüòðàò
ïðîìûâàþò áèêàðáîíàòîì íàòðè , âîäîé (4 ðàçà) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò
(ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì
ñìåñüþ 35:65 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò 1-(2-õëîðýòîêñè)-2-ìåòîêñè-4-íèòðîáåíçîë (1,93
ã, âûõîä 56%) â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ, 500 ÌÃö): 7,89 (ää, 1Í), 7,76 (ä, 1Í), 7,21 (ä, 1Í), 4,41 (ò, 2Í),
4,00 (ò, 2Í), 3,90 (ñ, 3Í) ì.ä.; ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,781 ìèí.

Àíàëîãè÷íûì ñïîñîáîì ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
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Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+
Í)

ÂÝÆÕ,
(ìèí)

1Í ßÌÐ

1-(4-Õëîðáóòîêñè)-2-ìåòîêñè-4-íèòðîáåíçîë 4,204 (DMSO-d6, 500 ÌÃö) 7,9 (ää, 1H), 7,75 (ä, 1H), 7,2 (ä,
1H), 4,15 (ò, 2H), 3,9 (ñ, 3H), 3,75 (ò, 2H), 1,9 (ì, 4H) ì.ä.

1-(3-Áðîìïðîïîêñè)-2-ìåòîêñè-4-íèòðîáåíçîë 4,121 (DMSO-d6,500 ÌÃö) 7,90 (ää, 1H), 7,75 (ä, 1H), 7,22 (ä,
1H), 4,23 (ò, 2H), 3,89 (ñ, 3H), 3,66 (ò, 2H), 2,30 (ì, 2H) ì.ä.

1-(3-Õëîðïðîïîêñè)-2-ìåòîêñè-4-íèòðîáåíçîë 3,843 (DMSO-d6, 500 ÌÃö) 7,89 (ää, 1H), 7,75 (ä, 1H), 7,21 (ä,
1H), 4,24 (ò, 2H), 3,89 (ñ, 3H), 3,79 (ò, 2H), 2,22 (ì, 2H) ì.ä.

Áåíçèëîâûé ýôèð 4-(2,6-äèìåòîêñè-4-
ìåòîêñèêàðáîíèëôåíîêñè)-ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû

430,3

4-[2-(2-Ìåòîêñè-4-íèòðîôåíîêñè)ýòèë]ìîðôîëèí. Ñìåñü 1-(2-õëîðýòîêñè)-2-ìåòîêñè-4-
íèòðîáåíçîë (0,60 ã, 2,59 ììîëü), ìîðôîëèíà (0,28 ìë, 3,11 ììîëü), èîäèäà íàòðè 
(0,39 ã, 2,59 ììîëü) è êàðáîíàòà êàëè  (0,71 ã, 5,18 ììîëü) â ýòàíîëå (5 ìë)
íàãðåâàþò â çàïà ííîé òðóáêå ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 18 ÷àñ, îõëàæäàþò, ôèëüòðóþò è
óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 2:98 ìåòàíîë:
äèõëîðìåòàí äàåò 4-[2-(2-ìåòîêñè-4-íèòðîôåíîêñè)ýòèë]ìîðôîëèí (0,37 ã, âûõîä 51%) â
âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,89 (ää, 1Í), 7,74
(ä, 1Í), 7,21 (ä, 1Í), 4,23 (ò, 2Í), 3,88 (ñ, 3Í), 3,88 (ì, 4Í), 2,73 (ò, 2Í), 2,50
(ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 283,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 2,652 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ

(Ì+Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

4-[4-(2-Ìåòîêñè-4-íèòðîôåíîêñè)áóòèë]-
ìîðôîëèí

311,1 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,89 (ää, 1Í), 7,73 (ä, 1Í), 7,18 (ä, 1Í), 4,13 (ò, 2Í),
3,88 (ñ, 3Í), 3,55 (ì, 4Í), 2,32 (ì, 6Í), 1,78 (ì, 2Í), 1,57 (ì, 2Í) ì.ä.

Äèýòèë-[2-(2-ìåòîêñè-4-
íèòðîôåíîêñè)ýòèë]-àìèí

269,2 2,588 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,89 (ää, 1Í), 7,73 (ä, 1Í), 7,20 (ä, 1Í), 4,15 (ò, 2Í),
3,88 (ñ, 3Í), 2,81 (ò, 2Í), 2,55 (êâ., 4Í), 0,97 (ò, 6Í) ì.ä.

1-[3-(2-Ìåòîêñè-4-íèòðîôåíîêñè)ïðîïèë]-
1Í-èìèäàçîë

278,1 2,601 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,79 (ää, 1Í), 7,76 (ä, 1Í), 7,76 (ñ, 1Í), 7,20 (ñ, 1Í),
7,15 (ä, 1Í), 6,89 (ñ, 1Í), 4,13 (ò, 2Í), 4,05 (ò, 2Í), 3,91 (ñ, 3Í), 2,23 (ì, 2Í) ì.ä.

Äèýòèë-[3-(2-ìåòîêñè-4-
íèòðîôåíîêñè)ïðîïèë]-àìèí

283,2 2,811 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,88 (ää, 1Í), 7,73 (ä, 1Í), 7,17 (ä, 1Í), 4,15 (ò, 2Í),
3,88 (ñ, 3Í), 2,50 (ì, 2Í), 2,44 (êâ., 4Í), 1,85 (ì, 2Í), 0,93 (ò, 6Í) ì.ä.

4-[3-(2-Ìåòîêñè-4-íèòðîôåíîêñè)ïðîïèë]-
2,6-äèìåòèëìîðôîëèí

325,1 2,962 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,89 (ää, 1Í), 7,73 (ä, 1Í), 7,17 (ä, 1Í), 4,15 (ò, 2Í),
3,88 (ñ, 3Í), 3,53 (ì, 2Í), 2,74 (ä, 2Í), 2,39 (ò, 2Í), 1,92 (ì, 2Í), 1,57
(ò, 2Í), 1,04 (ä, 6Í) ì.ä.

4-[3-(2-Ìåòîêñè-4-íèòðîôåíîêñè)ïðîïèë]-
ìîðôîëèí

297,1 2,574 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,89 (ää, 1Í), 7,73 (ä, 1Í), 7,18 (ä, 1Í), 4,15 (ò, 2Í),
3,88 (ñ, 3Í), 3,57 (ì, 4Í), 2,41 (ò, 2Í), 2,36 (ì, 4Í), 1,92 (ì, 2Í) ì.ä.

3-Ìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèëàìèí. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
ïîëó÷àþò ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå, â âèäå êðàñíîãî ìàñëà (0,14 ã, âûõîä 43%).

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,65 (ä, 1Í), 6,24 (ä, 1Í), 6,03 (ää, 1Í), 4,70 (ñ, 2Í),
3,87 (ò, 2Í), 3,66 (ñ, 3Í), 3,56 (ì, 4Í), 2,58 (ò, 2Í), 2,44 (ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA)
253,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) ïðîäóêò ýëþèðóåòñ  ñ ôðîíòîì ðàñòâîðèòåë .

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ

(Ì+Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

3-Ìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-4-
èëïðîïîêñè)ôåíèëàìèí

267,2 2,746 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,62 (ä, 1H), 6,24 (ä, 1H), 6,03 (ää, 1H), 4,68 (ñ, 2H),
3,80 (ò, 2H), 3,66 (ñ, 3H), 3,56 (ì, 4H), 2,38 (ò, 2H), 2,34 (ì, 4H), 1,76 (ì, 2H) ì.ä.
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4-[3-(2,6-Äèìåòèëìîðôîëèí-4-
èë)ïðîïîêñè]-3-ìåòîêñèôåíèëàìèí

295,2 2,229 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,62 (ä, 1H), 6,24 (ä, 1H), 6,03 (ää, 1H), 4,68 (ñ, 2H),
3,79 (ò, 2H), 3,66 (ñ, 3H), 3,52 (ì, 4H), 2,72 (ä, 2H), 2,36 (ò, 2H), 1,76
(ì, 2H), 1,56 (ò, 2H), 1,03 (ä, 6H) ì.ä.

4-(3-Äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3-
ìåòîêñèôåíèëàìèí

253,2 2,075 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,63 (ä, 1H), 6,25 (ä, 1H), 6,04 (ää, 1H), 4,70 (ñ, 2H),
3,82 (ò, 2H), 3,66 (ñ,3H), 2,6 (øèð. ì, 6H), 1,8 (øèð. ì, 2H), 1,00 (øèð. ì, 6H) ì.ä.

4-(3-Èìèäàçîë-1-èëïðîïîêñè)-3-
ìåòîêñèôåíèëàìèí

248,2 1,681 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,61 (ñ, 1H), 7,18 (ñ, 1H), 6,88 (ñ, 1H), 6,64 (ä, 1H),
6,26 (ä, 1H), 6,04 (ää, 1H), 4,73 (ñ, 2H), 4,11 (ò, 2H), 3,70 (ò, 2H), 3,68
(ñ, 3H), 2,04 (ì, 2H) ì.ä.

4-(2-Äèýòèëàìèíîýòîêñè)-3-
ìåòîêñèôåíèëàìèí

239,2 2,190 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,64 (ä, 1H), 6,24 (ä, 1H), 6,03 (ää, 1H), 4,68 (ñ, 2H),
3,81 (ò, 2H), 3,66 (ñ,3H), 2,67 (ì, 2H), 2,5 (ì, 4H), 0,95 (ò, 6H) ì.ä.

3-Ìåòîêñè-4-(4-ìîðôîëèí-4-
èëáóòîêñè)ôåíèëàìèí

283,2 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 6,62 (ä, 1H), 6,24 (ä, 1H), 6,03 (ää, 1H), 4,67 (ñ, 2H),
3,78 (ò, 2H), 3,66 (ñ,3H), 3,55 (ì, 4H), 2,28 (ò, 2H), 2,32 (ì, 4H), 1,62
(ì, 2H), 1,53 (ì, 2H) ì.ä.

Ñõåìà 17:

Òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3-(2-õëîðýòîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû. 3-
(2-Õëîðýòîêñè)-4,5-äèìåòîêñèáåíçîéíóþ êèñëîòó (500 ìã, 1,9 ììîëü), DPPA (550 ìã, 2
ììîëü) è ÒÅÀ (2 ììîëü) ñìåøèâàþò â 5 ìë òðåò-áóòàíîëà è êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 5 ÷àñ. òðåò-áóòàíîë óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (5% ìåòàíîë/DCM), ïîëó÷à  ïðè ýòîì òðåò-áóòèëîâûé ýôèð
[3-(2-õëîðýòîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.

ßÌÐ CDCl3: 6,7 (ä, 2Í), 6,4 (øèð.ñ, 1Í), 4,3 (ò, 3Í), 3,85 (ñ, 3Í), 3,80 (ñ, 3Í),
3,82 (ì, 2Í), 1,5 (ñ, 9Í).

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3,4-äèìåòîêñè-5-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû. òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3-(2-õëîðýòîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèë]êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû (90 ìã, 0,27 ììîëü) â 1 ìë ýòàíîëà îáðàáàòûâàþò 200 ìêë ìîðôîëèíà è êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 18 ÷àñ. Ðàñòâîðèòåëü è èçáûòîê ìîðôîëèíà
âûïàðèâàþò è îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÒÑÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 79 ìã òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð [3,4-äèìåòîêñè-5-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
ÌÑ ES+ 383.

3,4-Äèìåòîêñè-5-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèëàìèí.
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3,4-äèìåòîêñè-5-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (97 ìã, 0,24 ììîëü) ïåðåìåøèâàþò â 1 ìë DCM è 1 ìë TFA. Ñïóñò  ~1 ÷àñ TFA è
DCM âûïàðèâàþò è äîáàâë þò 2 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè .
Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò DCM, êîòîðûé âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 60 ìã 3,4-
äèìåòîêñè-5-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèëàìèí. ÌÑ ES+ 283,1.

Àíàëîãè÷íûìè ñïîñîáàìè ïîëó÷èëè ñëåäóþùèå àíèëèíû:
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Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+Í)

3-(2-Äèìåòèëàìèíîýòîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí 241,1

3-(2-Äèýòèëàìèíîýòîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí 269,2

3-[2-(2,6-Äèìåòèëìîðôîëèí-4-èëýòîêñè]-4,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí 311,2

3,4-Äèìåòîêñè-5-[2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ýòîêñè]ôåíèëàìèí 296,2

3-(2-Èìèäàçîë-1-èëýòîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí 264,1

3,4-Äèìåòîêñè-5-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèëàìèí 297,2

3-(3-Äèìåòèëàìèíîïðîïîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí 255,2

Ïðèìåð 33

Ìåòèëîâûé ýôèð 4-(3-õëîðïðîïîêñè)-3,5-äèìåòîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû. Óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,22 (ñ, 2Í), 4,11 (ò, 2Í), 3,84 (ñ, 3Í), 3,83 (ñ, 6Í),
3,78 (ò, 2Í), 2,11 (ì, 2Í) ì.ä.; ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 4,060 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

Ìåòèëîâûé ýôèð 4-(4-õëîðáóòîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû

4,227 (CDCl3, 500 ÌÃö) 7,32 (ñ, 2Í), 4,09 (ò, 2Í), 3,94 (ñ, 3Í), 3,92
(ñ, 6Í), 3,68 (ò, 2Í), 2,7 (ì, 2Í), 1,92 (ì, 2Í) ì.ä.

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-(2-õëîðýòîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû

ßÌÐ CDCl3: 7,35 (ñ, 1Í), 7,30 (ñ, 1Í), 4,35 (ò, 3,95 (ñ, 3Í),
3,90 (ñ, 6Í), 3,85 (ò, 2Í)

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(3-õëîðïðîïîêñè)-3,5-äèìåòîêñèôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé â ïðèìåðå 7.Ñ.

1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö) 6,58 (ñ,2Í), 6,35 (ñ, 1Í), 3,98 (ò, 2Í), 3,77 (ò, 2Í),
3,75 (ñ, 6Í), 2,08 (ì,2Í), 1,44 (ñ, 9Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 246,1 (Ì+Í-ÂÎÑ); ÂÝÆÕ (ñïîñîá
À) 4,301 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+Í-

ÂÎÑ)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

Òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(4-õëîðáóòîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

260,2 4,394 (CDCl3, 500 ÌÃö) 6,57 (ñ, 2Í), 6,35 (ñ, 1Í), 3,86 (ò, 2Í),
3,75 (ñ, 6Í), 3,58 (ò, 2Í), 2,01 (ì, 2Í), 1,79 (ì, 2Í), 1,44 (ñ, 9Í) ì.ä.

Òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3-(2-õëîðýòîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

ßÌÐ CDCl3: 6,7 (ä, 2Í), 6,4 (øèð.ñ, 1Í), 4,3 (ò, 3Í), 3,85
(ñ, 3Í), 3,80 (ñ, 3Í), 3,82 (ì, 2Í), 1,5 (ñ, 9Í)
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òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3,5-äèìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,2 (ñ, 1Í), 6,82 (ñ, 2Í), 3,80 (ò, 2Í), 3,69 (ñ, 6Í),
3,56 (ì, 4Í), 2,42 (ò, 2Í), 2,33 (ì, 4Í), 1,72 (ì, 2Í), 1,46 (ñ, 9Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA)
397,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,049 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-[3-(2,6-äèìåòèëìîðôîëèí-4-
èë)ïðîïîêñè]-3,5-äèìåòîêñèôåíèë}-êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû

425,3 3,346 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,20 (ñ, 1Í), 6,82 (ñ, 2Í), 3,79 (ò, 2Í),
3,69 (ñ, 6Í), 3,51 (ì, 2Í), 2,70 (ä, 2Í), 2,39 (ò, 2Í), 1,71
(ì, 2Í), 1,56 (ì, 2Í), 1,46 (ñ, 9Í), 1,03 (ä, 6Í) ì.ä.

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(3-äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

383,3 3,296 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,2 (ñ, 1Í), 6,82 (ñ, 2Í), 3,79 (ò, 2Í),
3,69 (ñ, 6Í), 2,50 (ì, 2Í), 2,43 (êâ, 4Í), 1,66 (ì, 2Í), 1,46
(ñ, 9Í), 0,93 (ò, 6Í) ì.ä.

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3,5-äèìåòîêñè-4-[3-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïðîïîêñè]ôåíèë}-êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû

410,3 2,916 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,2 (ñ, 1Í), 6,82 (ñ, 2Í), 3,78 (ò, 2Í),
3,69 (ñ, 6Í), 2,40 (ò, 2Í), 2,3 (ì, 8Í), 2,13 (ñ, 3Í), 1,70
(ì, 2Í), 1,46 (ñ, 9Í) ì.ä.

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3,5-äèìåòîêñè-4-(4-ìîðôîëèí-4-
èë)áóòîêñè)ôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

411,3 3,183 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,2 (ñ, 1Í), 6,82 (ñ, 2Í), 3,76 (ò, 2Í),
3,69 (ñ, 6Í), 3,56 (ì, 4Í), 2,32 (ì, 4Í), 2,28 (ò, 2Í), 1,57
(ì, 4Í), 1,46 (ñ, 9Í) ì.ä.

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(4-Äèýòèëàìèíîáóòîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

397,3 3,328 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,2 (ñ, 1Í), 6,82 (ñ, 2Í), 3,76 (ò, 2Í),
3,69 (ñ, 6Í), 2,42 (êâ, 4Í), 2,36 (ò, 2Í), 1,55 (ì, 2Í), 1,50
(ì, 2Í), 1,46 (ñ, 9Í), 0,93 (ò, 6Í) ì.ä.

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2,3,4-òðèýòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

326,2 4,25

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-ýòîêñè-4-ìåòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

268,1

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2,3,4-òðèìåòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

284,1 3,75

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3-(3-õëîðïðîïîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèôåíèë)-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

346,0 4,07

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(3-áðîìïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë)-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

390,04 4,10

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2,3,4-òðèýòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

326,2 4,25

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-ýòîêñè-4-ìåòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

268,1

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2,3,4-òðèìåòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

284,1 3,75

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3-(3-õëîðïðîïîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèôåíèë)-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

346,0 4,07

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(3-áðîìïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë)-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

390,04 4,10

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2,3,4-òðèýòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

326,2 4,25

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-ýòîêñè-4-ìåòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

268,1

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2,3,4-òðèìåòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

284,1 3,75

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3-(3-õëîðïðîïîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

346,0 4,07

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(3-áðîìïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

390,04 4,10

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2,3,4-òðèýòîêñèôåíèë)-
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

326,2 4,25
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3,5-Äèìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèëàìèí. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå  ñîåäèíåíèå
èñïîëüçóþò â íåî÷èùåííîé ôîðìå è íå àíàëèçèðóþò.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå

4-[3-(2,6-Äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)ïðîïîêñè]-3,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí

4-(3-Äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí

Äèìåòîêñè-4-[3-(4-ìåòèëïèïåðàçèíïðîïîêñè]ôåíèëàìèí

3,5-Äèìåòîêñè-4-(4-ìîðôîëèí-4-èëáóòîêñè)ôåíèëàìèí

4-(4-Äèýòèëàìèíîáóòîêñè)-3,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèí

Ñõåìà 18:

2-Ôòîð-5-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèí
Ê ðàñòâîðó 2-ôòîð-5-íèòðîôåíèëàìèíà (4,68 ã, 30 ììîëü), òðèýòèëàìèíà (13,8 ìë, 100

ììîëü) â äèõëîðìåòàíå (100 ìë) äîáàâë þò ïî êàïë ì ïðè 0°Ñ òðèôòîðóêñóñíûé àíãèäðèä
(5,7 ìë, 40 ììîëü). Ñïóñò  1 ÷àñ ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïðîìûâàþò âîäîé, ðàçáàâëåííîé HCl
(ðÍ 2) è âîäîé, êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì ñûðîé 2,2,2-òðèôòîð-N-(2-ôòîð-5-
íèòðîôåíèë)àöåòàìèä (12,9 ã).

Ñûðîé àöåòàìèä ðàñòâîð þò â EtOAc (50 ìë), âñòð õèâàþò ñ 10% Pd/C (450 ìã) â
àòìîñôåðå Í2 (50 ôóíò/êâ. äþéì). Ôèëüòðîâàíèå äàåò N-(5-àìèíî-2-ôòîðôåíèë)-2,2,2-
òðèôòîðàöåòàìèä (8,42 ã).

Ñìåñü àíèëèíà (1,5 ã, 6,7 ììîëü), áèñ-(2-áðîìýòèëîâîãî) ýôèðà (1,5 ã, 6,7 ììîëü),
äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà (4,7 ìë, 31 ììîëü) â ñìåñè òîëóîëà (100 ìë) äèìåòèëàöåòàìèäà
(ÄÌÀ, 5 ìë) êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 5 äíåé. Êîíöåíòðèðîâàíèå è
êîëîíî÷íà  õðîìàòîãðàôè  (ãåêñàí/EtOAc, 7:3) äàþò 2,2,2-òðèôòîð-N-(2-ôòîð-5-ìîðôîëèí-
4-èëôåíèë)àöåòàìèä (1,45 ã). ÆÕ-ÌÑ: m/e=291,1 (Ì-Í), 293,2 (Ì+Í). 1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500
ÌÃö) 11,19 (ñ, 1Í), 7,20 (ò, 1Í), 6,98 (ää, 1Í), 6,94 (äò, 1Í), 3,72 (ò, 4Í), 3,06 (ò, 4Í).

Ñõåìà 19
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5-Ìîðôîëèí-4-èë-4-íèòðî-2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëàìèí. Ïðè -10°Ñ 90% äûì ùóþ
àçîòíóþ êèñëîòó (25 ìë) ìåäëåííî äîáàâë þò ê êîíöåíòðèðîâàííîé ñåðíîé êèñëîòå (50
ìë), ÷òîáû ïîääåðæèâàòü òåìïåðàòóðó íèæå 0°Ñ. Ïðè -20°Ñ äîáàâë þò ïîðöè ìè 1-ôòîð-4-
òðèôòîðìåòîêñèáåíçîë (5 ã, 27,7 ììîëü), ÷òîáû ïîääåðæèâàòü òåìïåðàòóðó ðåàêöèîííîé
ñìåñè íèæå 0°Ñ. Ïîñëå äîáàâëåíè  ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûäåðæèâàþò ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå
30 ìèí, âûëèâàþò â ñìåñü ëåä-âîäà, ýêñòðàãèðóþò EtOAc. Ýêñòðàêòû êîíöåíòðèðóþò,
ïîëó÷à  ïðè ýòîì ñìåñü (6,05 ã) 4-ôòîð-2-íèòðî-1-òðèôòîðìåòîêñèáåíçîëà è 1-ôòîð-2-
íèòðî-4-òðèôòîðìåòîêñèáåíçîëà â îòíîøåíèè 3:1. Ñûðîé ïðîäóêò íèòðîâàíè  (6,05 ã)
ðàñòâîð þò â ýòàíîëå (40 ìë) è âñòð õèâàþò ñ 10% Pd/C (310 ìã) è êîíöåíòðèðîâàííîé
HCl (2,8 ìë) â àòìîñôåðå Í2 (50 ôóíò/êâ. äþéì) â òå÷åíèå 3,5 ÷àñà. Ôèëüòðîâàíèå è
êîíöåíòðèðîâàíèå äàþò ñìåñü (8,0 ã) 5-ôòîð-2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëàìèíà è åãî èçîìåðà
2-ôòîð-5-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëàìèíà â îòíîøåíèè 3:1. Áåç î÷èñòêè ôåíèëàìèíû (7 ã, 35,8
ììîëü) ñóñïåíäèðóþò â äèõëîðìåòàíå (100 ìë), îáðàáàòûâàþò òðèôòîðóêñóñíûì
àíãèäðèäîì (71 ììîëü) è òðèýòèëàìèíîì (20 ìë) â òå÷åíèå 16 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì NaHCO3 è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
äàëåå î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå (ãåêñàí/EtOAc, 9:1), ïîëó÷à  ïðè ýòîì
ñìåñü (5,29 ã) 2,2,2-òðèôòîð-N-(5-ôòîð-2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)àöåòàìèäà è åãî èçîìåðà
â îòíîøåíèè 1:4, êîòîðóþ íèòðóþò òàêîé æå ïðîöåäóðîé, êàê â ïåðâîé ñòàäèè. Íèòðàò (3
ã) íàãðåâàþò ïðè êèï ÷åíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì ñ ìîðôîëèíîì (10 ìë) â 1,2-
äèõëîðýòàíå (30 ìë) â òå÷åíèå 3 ÷àñ, ñìåñü óïàðèâàþò äë  óäàëåíè  ìîðôîëèíà. Îñòàòîê
ðàçáàâë þò äèõëîðìåòàíîì, ïðîìûâàþò HCl (0,5 í., 100 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó î÷èùàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (ãåêñàí/EtOAc, îò 7:3 äî 1:1), ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå 5-ìîðôîëèí-4-èë-4-íèòðî-2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëàìèí (2,48 ã), ÆÕ-
ÌÑ: m/e=306,1 (Ì-Í), 308,2 (Ì+Í). 1Í-ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3): 8,04 (ñ, 1Í), 6,35 (ñ, 1Í),
4,54 (øèð.ñ, 1Í), 3,90 (ò,4Í), 3,07 (ò, 4Í).

Ðàñòâîð àöåòàìèäà (210 ìã) â ìåòàíîëå (2 ìë) îáðàáàòûâàþò 40% âîäíûì ðàñòâîðîì
ìåòèëàìèíà (0,5 ìë) â òå÷åíèå 16 ÷àñ. Ïîñëå âûïàðèâàíè  îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â âîäå,
è ôèëüòðîâàíèå ñóñïåíçèè äàåò óêàçàííûé â çàãîëîâêå ïðîäóêò (90 ìã). FIA-ÌÑ: m/e=
197,1 (Ì-Í).

Ïðèìåð 34

4-Àìèíî-N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-2,5-äèìåòîêñèáåíçàìèä (DC-1787-162). Ê ðàñòâîðó 4-
àìèíî-5-õëîð-2-ìåòîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû (300 ìã, 1,49 ììîëü) â CH2Cl2 (8 ìë) äîáàâë þò
N,N-äèìåòèëýòèëåíäèàìèí (263 ìã, 2,98 ììîëü), EDCI (428 ìã, 2,23 ììîëü), ãèäðàò ÍÎÂÒ
(201 ìã, 1,49 ììîëü) è äèèçîïðîïèëýòèëåíäèàìèí (777 ìêë, 4,47 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 48 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ðàçáàâë þò CH2Cl2, ïðîìûâàþò íàñûùåííûì NaHCO3 è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè.
Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä MgSO4, ôèëüòðóþò è óïàðèâàþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì áåëîå
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òâåðäîå âåùåñòâî (423 ìã, ñîäåðæèò íåáîëüøîå êîëè÷åñòâî ïðèìåñåé).
1Í-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,08 (ò, 1Í), 7,70 (ñ, 1Í), 6,47 (ñ, 1Í), 5,96 (ñ, 2Í),

3,82 (ñ, 1Í), 3,34 (êâ, 2Í), 2,45 (ò, 2Í), 2,25 (ñ, 6Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 227,1 (Ì+Í).
Ïðèìåð 35

N-Öèàíî-N'-((4-(4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë)ïèïåðàçèíîêàðáîíèë)ôåíèë)-Î-
ôåíèëèçîìî÷åâèíà. Ñìåñü òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-(4-àìèíîáåíçîèë)ïèïåðàçèí-1-
êàðáîíîâîé êèñëîòû (520 ìã, 1,70 ììîëü) è äèôåíèëöèàíîêàðáîíèìèä (406 ìã, 1,70 ììîëü)
â äèìåòèëàöåòîíèòðèëå (3,0 ìë) íàãðåâàþò ïðè 150°Ñ â òå÷åíèå 30 ìèí. Ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ñ ýëþèðîâàíèåì
ñìåñüþ EtOAc:ãåêñàíû (îò 5 äî 35% EtOAc), ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (177 ìã, 23%) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÌÑ (ES+): m/z=450,1; 1Í-ßÌÐ (CDCl3, 500 ÌÃö): δ 1,48 (ñ, 9Í), 3,26-3,83 (ì, 8Í),
7,16 (ä, 2Í), 7,34 (ò, 1Í), 7,42-7,49 (ì, 6Í).

Ïðèìåð 36

Ñìåñü áåíçèëîâîãî ýôèðà 4-(4-àìèíî-2,6-äèìåòîêñèôåíîêñè)ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé
êèñëîòû (57,8 ìã, 0,180 ììîëü) è äèôåíèëöèàíîêàðáîíèìèäà (42,4 ìã, 0,180 ììîëü) â
òîëóîëå (1,0 ìë) íàãðåâàþò ïðè 100°Ñ íà ïðîò æåíèè íî÷è. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è
î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ EtOAc:
ãåêñàíû (îò 40 äî 60% EtOAc), ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (65,3
ìã, 82%) â âèäå áåñöâåòíîãî ìàñëà. ÌÑ (ES+): m/z=531,2.

Ïðèìåð 37

N-Öèàíî-N'-(4-ìîðôîëèíîôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíà. Ê 4-ìîðôîëèíîàíèëèíó (196
ã, <1,10 ìîëü) â èçîïðîïàíîëå (2 ë) äîáàâë þò íà ïðîò æåíèè 0,5 ÷àñà
äèôåíèëöèàíîêàðáîíèìèäàò (250 ã, 1,05 ìîëü) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò 22 ÷àñà. Òâåðäîå
âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò èçîïðîïàíîëîì äî ïîëó÷åíè  áåñöâåòíîé
ïðîìûâíîé æèäêîñòè, çàòåì ñóñïåíäèðóþò â ÌÒÂÅ è ñíîâà ôèëüòðóþò. Ñîåäèíåíèå ñóøàò,
ïîëó÷à  ïðè ýòîì N-öèàíî-N'-(4-ìîðôîëèíîôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíó (319 ã, âûõîä 95%)
â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 10,6 (ñ, 1Í), 7,43 (ò, 2Í), 7,29 (ì, 5Í), 6,95 (ä, 2Í),
3,73 (ì, 4Í), 3,10 (ì, 4Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 323,2 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,126 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
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Ar ÌÑ
(Ì+Í)

Âðåì  óäåðæèâàíè 
(ñïîñîá ÂÝÆÕ)

1Í ßÌÐ
500 ÌÃö
(ðàñòâîðèòåëü)

357,1 3,360 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,6 (ñ, 1Í), 7,43 (ì, 2Í), 7,35 (ä, 1Í), 7,29 (ò, 2Í), 7,18 (ì,
1Í), 7,08 (ä, 1Í), 6,95 (ää, 1Í), 3,72 (ì, 4Í), 3,17 (ì, 4Í) ì.ä.

328,1 3,527 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,3 (ñ, 1Í), 7,43 (ì, 2Í), 7,28 (ò, 1Í), 7,15 (ì, 2Í), 6,97 (ñ,
1Í), 6,78 (ñ, 1Í), 3,86 (ñ, 3Í), 3,81 (ñ, 3Í), 3,71 (ñ, 3Í) ì.ä.

268,1 3,592 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,4 (ñ, 1Í), 7,43 (ò, 2Í), 7,31 (ì, 3Í), 7,16 (ä, 2Í), 7,12
(ää, 1Í), 6,98 (ò, 1Í), 3,88 (ñ, 3Í) ì.ä.

362,1 4,047 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (ñ, 1Í), 7,45 (ò, 2Í), 7,31 (ì, 4Í), 7,18 (ä, 1Í), 7,02 (ä,
1Í), 7,00 (ò, 1Í), 4,60 (ì, 1Í), 1,29 (ä, 6Í) ì.ä.

362,2 4,039 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (ñ, 1Í), 7,45 (ò, 2Í), 7,31 (ì, 4Í), 7,17 (ä, 1Í), 7,03
(ää, 1Í), 7,00 (ò, 1Í), 4,60 (ì, 1Í), 1,29 (ä, 6Í) ì.ä.

337,2 2,758 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 7,43 (ì, 4Í), 7,30 (ì, 5Í), 3,57 (ì, 4Í), 3,46 (ñ, 2Í), 2,36 (ì,4Í) ì.ä.

350,2 2,622 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 7,2-7,5 (ì, 5Í), 6,95 (ä, 2Í), 6,5 (ä, 2Í), 2,7-2,4 (øèð. ì,
8Í), 2,40 (ñ, 3Í) ì.ä.

321,3 2,843 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 7,43 (ì, 2Í), 7,33 (ì, 4Í), 7,26 (ì, 3Í), 3,70 (ì, 2Í), 2,57 (ñ,
2Í), 1,73 (ì, 4Í) ì.ä.

351,2 2,805 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (ñ, 1Í), 7,42 (ì, 4Í), 7,30 (ì, 5Í), 3,54 (ì, 4Í), 3,35 (ì,
1Í), 2,37 (ì, 2Í), 2,26 (ì, 2Í), 1,26 (ä, 3Í) ì.ä.

335,2 2,858 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (ñ, 1Í), 7,43 (ò, 2Í), 7,32 (ì, 4Í), 7,26 (ì, 3Í), 3,36 (ì,
1Í), 2,56 (ì, 2Í), 2,39 (ì, 2Í), 1,69 (ì, 4Í), 1,32 (ä, 3Í) ì.ä.
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337,1 2,630 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,9 (ñ, 1Í), 7,45 (ì, 3Í), 7,35 (ä, 2Í), 7,30 (ì, 3Í), 7,16 (ä,
1Í), 3,54 (ì, 4Í), 3,47 (ñ, 2Í), 2,35 (ì, 4Í) ì.ä.

411,2 2,987 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (ñ, 1Í), 7,44 (ò, 2Í), 7,28 (ì, 3Í), 7,09 (ñ, 1Í), 6,96 (ñ,
2Í), 3,98 (ò, 2Í), 3,75 (ñ, 3Í), 3,56 (ì, 4Í), 2,36 (ì, 6Í), 1,86 (ì, 2Í) ì.ä.

439,2 3,139 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (ñ,1Í), 7,4 (ì, 2Í), 7,3 (ì, 3Í), 7,1 (ñ, 1Í), 6,95 (ñ,
2Í), 4,0 (ì, 2Í), 3,75 (ñ, 3Í), 3,5 (ì, 2Í), 2,8 (ì, 2Í), 2,4 (ì, 2Í), 1,9 (ì, 2Í),
1,6 (ì, 2Í), 1,04 (ä, 6Í) ì.ä.

397,2 3,092(À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,2 (ñ, 1Í), 7,4 (ì, 2Í), 7,27 (ì, 3Í), 7,09 (ñ, 1Í), 6,96 (ñ,
2Í), 4,01 (ò, 2Í), 3,75 (ñ, 3Í), 2,79 (ì, 6Í), 1,9 (ì, 2Í), 1,04 (ò, 6Í) ì.ä.

392,2 3,033 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (ñ, 1Í), 7,64 (ñ,1Í), 7,4 (ì, 2Í), 7,3 (ì, 3Í), 7,15 (ì,
3Í), 6,96 (ñ, 2Í), 4,13 (ò, 2Í), 3,88 (ò, 2Í), 3,78 (ñ, 3Í), 2,51 (ì, 2Í) ì.ä.

397,2 2,769 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (ñ, 1Í), 7,44 (ò, 2Í), 7,28 (ì, 3Í), 7,10 (ä, 1Í), 6,98 (ì,
2Í), 4,06 (ò, 2Í), 3,75 (ñ, 3Í), 3,57 (ì, 4Í), 2,68 (ò, 2Í), 2,47 (ì, 4Í) ì.ä.

383,2 2,867 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,6 (ñ, 1Í), 7,4 (ì, 2Í), 7,3 (ì, 3Í), 7,1 (ñ, 1Í), 6,95 (ì,
2Í), 4,03 (ò, 2Í), 3,78 (ì, 2Í), 3,76 (ñ, 3Í), 3,85 (ì, 2Í), 3,65 (ì, 2Í), 0,99 (ò, 6Í) ì.ä.
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425,2 2,845 (À) (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (ñ, 1Í), 7,44 (ò, 2Í), 7,27 (ì, 3Í), 7,08 (ñ, 1Í), 6,95 (ñ,
2Í), 3,96 (ò, 2Í), 3,75 (ñ, 3Í), 3,55 (ì, 4Í), 2,31 (ì, 6Í), 1,71 (ì, 2Í), 1,56 (ì, 2Í) ì.ä.

282,1 3,488 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (ñ, 1Í), 7,44 (ò, 2Í), 7,27 (ì, 3Í), 7,09 (ä, 1Í), 6,90
(ì, 2Í), 6,04 (ñ, 2Í) ì.ä.

422,4 (CDCl3): δ 1,49 (ñ, 9Í), 3,13-3,19 (ì, 4Í), 3,56-3,64 (ì, 4Í), 6,94 (ä, 2Í), 7,13

(ä, 2Í), 7,24-7,33 (ì, 3Í), 7,39-7,44 (ì, 2Í)

362,2 (CDCl3): δ 0,39-0,54 (ì, 4Í), 1,61-1,72 (ì, 1Í), 2,71-2,83 (ì, 4Í), 3,13-3,22 (ì,

4Í), 6,90 (ä, 2Í), 7,12 (ä, 2Í), 7,20-7,33 (ì, 3Í), 7,37-7,44 (ì, 2Í)

351,3 (CDCl3): δ 1,28 (ä, 6Í), 2,42-2,50 (ì, 2Í), 3,43-3,49 (ì, 2Í), 3,77-3,87 (ì, 2Í),

6,93 (ä, 2Í), 7,14 (ä, 2Í), 7,24-7,34 (ì, 3Í), 7,39-7,46 (ì, 2Í)

297,2 (CD3SOCD3): δ 3,01-3,13 (ì, 2Í), 3,48-3,60 (ì, 2Í), 4,59-4,70 (ì,1Í), 5,54-5,67

(ì, 1Í), 6,57 (ä, 2Í), 7,05-7,54 (ì, 7Í), 10,4 (ñ, 1Í)

380,2 1,77

Ïðèìåð 38

N-Öèàíî-N'-(2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíà. Ê ñóñïåíçèè
äèôåíèëöèàíîêàðáîíèìèäàòà (3,0 ã, 12,59 ììîëü) â èçîïðîïàíîëå (15 ìë) äîáàâë þò 2,4-
äèìåòîêñèàíèëèí (2,02 ã, 13,22 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 24-48 ÷àñ. Òâåðäîå âåùåñòâî îòäåë þò ôèëüòðîâàíèåì, ïðîìûâàþò
èçîïðîïàíîëîì è ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â
âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3,55 ã, âûõîä 95%).

1Í-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,60 (øèð.ñ, 1Í), 7,52-7,40 (ì, 3Í), 7,35-7,07 (ì, 3Í),
7,00 (ä,ä, 1Í), 6,85 (ää, 1Í), 3,81 (ñ, 3Í) ì.ä.; ÆÕ-ÌÑ 289,12 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À)
3,32 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
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Ar ÌÑ (Ì+
Í)

Âðåì  óäåðæèâàíè 
(ñïîñîá ÂÝÆÕ)

1Í ßÌÐ
500 ÌÃö
(ðàñòâîðèòåëü)

286,13 3,36 ÄÌÑÎ d6: 10,60 (øèð.c, 1H), 7,52-7,40 (ì,3H), 7,35-7,07 (ì, 3H), 7,00 (ä,ä, 1H),
6,85 (ää, 1H) 3,81 (c, 3H)

289,12 3,32 ÄÌÑÎ d6:10,28 (c, 1H), 7,51-7,38 (ì, 2H), 7,35-7,05 (ì, 4H), 6,69 (c, 1H), 6,52
(ä, 1H), 3,88 (c, 3H), 3,80 (c, 3H)

282,13 3,34 ÄÌÑÎ d6:10,35 (øèð.c, 1H), 7,55-7,04 (ì, 6H), 6,86 (c, 1H), 6,85-6,75 (ì, 1H)

298,1 3,3 ÄÌÑÎ d6: 10,47 (c, 1H), 7,43 (ò, 2H), 7,28 (ò, 2H), 7,19 (ä, 2H), 7,15-7,03
(ì,2H), 6,97 (ä,ä, 1H), 3,83 (c, 3H), 3,80 (c, 3H)

323,2 1,94 ÄÌÑÎ d6: 10,21-9,95 (ì, 1H), 7,55-6,95 (ì, 6H), 6,57-6,43 (ì, 2H), 3,39-3,22 (ì,
4H), 2,31-2,09 (ì, 3H), 1,12-0,97 (ì, 6H)

252,15 3,33 ÄÌÑÎ d6: 10,49 (c, 1H), 7,57-7,07 (ì, 8H), 2,32 (c, 3H)

292,16 3,88 ÄÌÑÎ d6: 10,35 (c, 1H), 7,58-7,45 (ì, 2H), 7,32-7,01 (ì, 6H), 2,81-2,64 (ì, 4H),
1,85-1,62 (ì, 4H)

353,1 3,06 ÄÌÑÎ d6: 10,16 (c, 1H), 7,51-7,45 (ì, 2H), 7,27 (ò, 1H), 7,19-7,01 (ì, 3H), 7,63
(ä, 1H), 6,5 (ä, 1H), 3,88 (c, 3H), 3,79-3,61 (ì, 4H)

271,98 3,42 ÄÌÑÎ d6: 10,89 (c, 1H), 7,65-7,51 (ì, 2H), 7,49-7,36 (ì, 4Í), 7,35-7,16 (ì, 3H)

298,12 3,32 ÄÌÑÎ d6: 10,45 (c, 1H), 7,43 (ò, 2H), 7,18 (ò, 1H), 7,03 (ä, 2H), 7,04 (ä, 1Í),
6,95 (ä, 1H), 6,89 (ää, 1H), 3,82 (c, 3H), 3,72 (c, 3H)

302,06 3,49 ÄÌÑÎ d6: 10,88 (c, 1H), 7,48 (ä, 1H), 7,44 (ò, 1H), 7,30 (ò, 1H), 7,30-7,17 (ì,
3H), 6,98 (ää, 1H), 3,78 (c, 3H);

364,0
(Ì-Í)

3,8 ÄÌÑÎ d6: 10,35 (c, 1H), 7,59 (c, 1H), 7,52-7,40 (ì, 2H), 7,35-7,06 (ì, 3H), 6,93
(c, 1H), 4,02 (c, 3H), 3,95 (c, 3H)

383,2 3,0 ÄÌÑÎ d6: 10,39 (c, 1H), 7,42 (ò,2H), 7,27 (ò,1H), 7,15 (øèð.c, 2H), 6,96 (c,
1H), 6,63 (c, 1H), 3,85 (c, 3H), 3,87-3,63 (ì, 7H), 3,09-2,90 (ì, 4H)

427,25 1,85 ÄÌÑÎ d6: 10,29 (c, 1H), 7,46-7,40 (ì, 2Í), 7,27 (ò, 1H), 7,15 (øèð.c, 2H), 6,97
(c, 1H), 6,80 (c, 1H), 4,13 (ò, 2H), 3,85 (c, 3H), 3,71 (c,3H), 3,57 (ò, 4H),
2,69 (ò, 2H), 2,53-2,42 (ì, 4H)
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278,2 3,73 ÄÌÑÎ d6: 10,55 (c, 1H), 7,49-7,35 (ì, 2H), 7,33-7,02 (ì, 6H), 2,99-2,82 (ì, 4H)

318,1 3,78 ÄÌÑÎ d6: 11,23 (c, 1H), 7,51-7,13 (ì, 8H)

Ïðèìåð 39

N-Öèàíî-1-[4-(2-äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-2,5-äèìåòîêñèôåíèë]-2-ôåíèëèçîìî÷åâèíà. Ê
ðàñòâîðó ãèäðîõëîðèäà N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-2,5-äèìåòîêñèáåíçîë-1,4-äèàìèíà (0,05 ã,
0,143 ììîëü) â äèñòèëëèðîâàííîé âîäå (1 ìë) äîáàâë þò Ê2ÑÎ3 (0,065 ã, 0,47 ììîëü).
Ñìåñü ðàçáàâë þò EtOAc (1 ìë) è äîáàâë þò äèôåíèëöèàíîêàðáîíèìèäàò (0,032 ã, 0,136
ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñ.
Îñàäîê îòäåë þò ôèëüòðîâàíèåì è ïðîìûâàþò ìèíèìàëüíûì êîëè÷åñòâîì EtOAc, ïîëó÷à 
ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-êðàñíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(0,015 ã, âûõîä 29%).

1Í-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,11 (ñ, 1Í), 7,51-7,33 (ì, 2Í), 7,31-6,98 (ì, 3Í), 6,81-
6,64 (ì, 1Í), 6,28 (øèð.ñ, 1Í), 4,87 (øèð.ñ, 1Í), 3,85-3,62 (ì, 5Í), 3,12 (ñ, 3Í),
2,17 (ñ, 6Í) ì.ä.; ÆÕ-ÌÑ 384,3 (Ì+Í); ÂÝÆÕ 1,9 ìèí (ñïîñîá À).

384,3 1,9 ÄÌÑÎ d6: 10,11 (ñ, 1Í), 7,51-7,33 (ì, 2Í), 7,31-6,98 (ì, 3Í), 6,81-6,64 (ì, 1Í), 6,28 (øèð.ñ,
1Í), 4,87 (øèð.ñ, 1Í), 3,85-3,62 (ì, 5Í), 3,12 (ñ, 3Í), 2,17 (ñ, 6Í)

Ïðèìåð 40

N-Öèàíî-1-[3,5-äèìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèë]-2-ôåíèëèçîìî÷åâèíà.
Ðàñòâîð 3,5-äèìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèëàìèíà (0,62 ììîëü) â
èçîïðîïàíîëå (5 ìë) è òðèýòèëàìèíå (0,25 ìë, 1,79 ììîëü) ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 10 ìèí. Äîáàâë þò ðàñòâîð äèôåíèëöèàíîêàðáîíèìèäàò (163 ìã,
0,68 ììîëü) â èçîïðîïàíîëå (1 ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 3
÷àñ. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò è îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé ñ
ýëþèðîâàíèåì îò 2% äî 5% ÌåÎÍ â CH2Cl2, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,275 ã, âûõîä êîëè÷åñòâåííûé).

1Í-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,9-10,49 (øèð., 1Í), 7,45 (ò, 2Í), 7,35-7,25 (ì, 3Í),
5,76 (ñ, 2Í), 4,0-3,94 (ì, 2Í), 3,76 (ñ, 6Í), 3,68-3,50 (øèð. ñ, 4Í), 2,80-2,35 (ì,
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6Í) ì.ä.; ÆÕ-ÌÑ 427,18 (Ì+Í); ÂÝÆÕ 1,78 ìèí.
Ar ÌÑ (Ì+

Í)
Âðåì  óäåðæèâàíè 
(ñïîñîá ÂÝÆÕ)

1Í ßÌÐ
500 ÌÃö
(ðàñòâîðèòåëü)

427,18 1,78 ÄÌÑÎ-d6: 10,9-10,49 (øèð., 1Í), 7,45 (ò, 2Í), 7,35-7,25 (ì, 3Í), 5,76 (ñ, 2Í),
4,0-3,94 (ì, 2Í), 3,76 (ñ, 6Í), 3,68-3,50 (øèð. ñ, 4Í), 2,80-2,35 (ì, 6Í)

Ïðèìåð 41

N-Öèàíî-N'-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíà. Ñìåñü 3,4,5-
òðèìåòîêñèàíèëèíà (1,83 ã, 10 ììîëü) è äèôåíèëöèàíîêàðáîíèìèäàòà (2,62 ã, 11 ììîëü) â
èçîïðîïàíîëå (30 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè 100-110°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
îõëàæäàþò è ôèëüòðóþò ïðè ïðîìûâàíèè ýôèðîì, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (2,79 ã, âûõîä 85%) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

1Í-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (ñ, 1Í), 7,45 (ò, 2Í), 7,31 (ì, 3Í), 6,83 (ñ, 2Í),
3,76 (ñ, 6Í), 3,65 (ñ, 3Í) ì.ä.; ÌÑ (FIA) 328,1 (Ì+Í); ÂÝÆÕ (ñïîñîá À) 3,211 ìèí.

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Ar ÌÑ (Ì+

Í)
Âðåì  óäåðæèâàíè 
(ñïîñîá ÂÝÆÕ)

1Í ßÌÐ
500 ÌÃö
(ðàñòâîðèòåëü)

298,1 3,185 (À) ßÌÐ (500 ÌÃÖ, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (c, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,28 (ì, 3H), 7,10 (c, 1H), 6,97
(ì, 2H), 3,75 (c, 6H) ì.ä.

274,1 3,638 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,7 (c, 1Í), 7,6 (ì, 1H), 7,4 (ì, 3H), 7,31 (ò, 1H), 7,15 (ì,3H) ì.ä.

309,1 2,654 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,5 (c, 1H), 7,43 (ì, 2H), 7,28 (ò, 1H), 7,21 (ì, 4H), 6,64
(ä, 2H), 3,32 (êâ, 4H), 1,07 (ò, 6H) ì.ä.

280,1 3,268 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,2 (c, 1H), 7,99 (ää, 2H), 7,62 (ä, 2H), 7,46 (ò, 2H), 7,35
(ì, 3H), 2,57 (c, 3H) ì.ä.

342,1 3,629 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,2 (c, 1H), 7,80 (ä, 2H), 7,73 (ì, 2H), 7,67 (ì, 3H), 7,57
(ò, 2H), 7,47 (ò, 2H), 7,35 (ì, 3H) ì.ä.
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280,1 3,184 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,0 (c, 1H), 8,04 (ä, 2H), 7,84 (ä, 1H), 7,76 (ää, 2H), 7,57
(ò, 1H), 7,46 (ò, 2H), 7,31 (ì, 3H), 2,59 (c, 3H) ì.ä.

441,2 3,017 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (c, 1H), 7,46 (ì, 2H), 7,36 (ä, 1H), 7,30 (ä, 1H), 7,15
(ì, 3H), 6,85 (c, 1H), 4,0 (ì, 2H), 3,91 (ì, 2H), 3,76 (c, 6H), 3,66 (ò, 2H), 3,48 (ì,
2H), 3,35 (ì, 2H), 3,1 (ì, 2H), 2,01 (ì, 2H) ì.ä.

469,2 3,194 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (c, 1H), 7,46 (ì, 2H), 7,36 (ä, 1H), 7,30 (ä, 1H), 7,15
(ò, 3H), 6,85 (c, 1H), 3,91 (ì, 2H), 3,83 (ì, 2H), 3,78 (c, 6H), 3,50 (ä, 2H), 3,31
(ì, 2H), 2,67 (ì, 2H), 2,01 (ì, 2H), 1,15 (ä, 6H) ì.ä.

397,3 3,037 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 7,44 (ò, 2H), 7,28 (ì, 3H), 7,10 (c, 1H), 6,95 (c, 2H), 4,0 (ò,
2H), 3,75 (c, 6H), 3,18 (c, 2H), 2,85 (ì, 4H), 1,95 (ì, 2H), 1,10 (ò, 6H) ì.ä.

454,2 2,885 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (c, 1H), 7,4 (ì, 2H), 7,3 (ì, 2H), 7,30 (ä, 1H), 7,15 (ì,
3H), 6,7 (c, 2H), 3,9 (ì, 2H), 3,77 (c, 6H), 3,75 (ì, 2H), 3,3 (ì, 4H), 2,85 (c, 3H), 1,97 (ì, 2H) ì.ä.

455,2 3,095 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (c, 1H), 7,46 (ì, 2H), 7,36 (ä, 1H), 7,30 (ä, 1H), 7,15
(ì, 3H), 6,85 (c, 1H), 4,0 (ì, 2H), 3,9 (ì, 2H), 3,77 (c, 6H), 3,6 (ò, 2H), 3,45 (ä,
2H), 3,15 (ì, 2H), 3,05 (ì, 2H), 1,85 (ì, 2H), 1,65 (ì, 2H) ì.ä.

441,2 3,205 (À) ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,8 (c, 1H), 7,46 (ì, 2H), 7,36 (ä, 1H), 7,30 (ä, 1H), 7,15
(ì, 3H), 6,85 (c, 1H), 3,9 (ì, 2H), 3,74 (c, 6H), 3,1 (ì, 10H), 1,8 (ì, 2H), 1,65 (ì,
2H), 1,2 (ò, 6H) ì.ä.

295,1 2,54 ÄÌÑÎ d6: 10,76 (c, 1H), 10,03 (c, 1H), 7,58 (ä, 2H), 7,46-7,40 (ì, 4H), 7,31-7,25 (ì,
3H), 2,04 (c, 3H)

244,2

204,2

246,2

252,2

298,2
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296,1

344,2

330,2

282,0

281,2

263,2

268,2

328,0 2,01

309,1 1,9

321,1 2,1

296,0 3,7

282,0 3,2

296,0 3,2

282,0 3,6

278,0 2,6

321,0 2,9

282,0 3,5

323,0 3,0
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272,1 3,38

282,1 3,60

268,1 4,03

290,1 3,64

280,1 4,03

286,1 3,73

270,1 3,51

286,1 3,68

328,1 4,16

286,1 3,42

274,1 3,34

256,1 3,25

268,2

326,2

312,2
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316,1

332,1

338,2 4,63

298,0 3,39

409,2 2,07

327,8 3,28

409,2 2,03

326,1 3,94

381,17 1,88

409,22 2,10

466,34

522,3 2,47

392,32 1,90

394,21 1,76

422,35 2,06

420,26

427,21 2,11
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422,22 2,04

353,23 3,19

312,04 3,33

427,26 2,09

296,1

282,0

268,1 3,45 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,84 (c, 1H), 7,45 (ò, 2H), 7,30 (ì, 4H), 7,06 (ì, 2H), 6,82 (ää, 1Í)

268,1 3,38 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,67 (c, 1H), 7,43 (ò, 2H), 7,37 (ä, 2H), 7,26 (ä, 2H), 7,28 (ò, 1H), 6,96 (ä, 2H)

296,1 3,40 (À) ÄÌÑÎ(d6): 11,17 (c, 1H), 7,98 (ä, 2H), 7,64 (ä, 2H), 7,46 (ò, 2H), 7,34 (ä, 2H), 7,31
(ò, 1H), 3,84 (c, 3H)

281,1 2,77 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,95 (c, 1H), 8,03 (c, 1H), 7,95 (c, 1H), 7,74 (ä, 1H), 7,62 (ä, 1H), 7,46
(ì, 4H), 7,30 (ì, 3H)

317,0 2,80 (À) ÄÌÑÎ(d6): 11,04 (c, 1H), 7,95 (c, 1H), 7,69 (òä, 2H), 7,60 (ò, 1H), 7,45 (ì, 4H), 7,31 (ì, 3H)

317,0 2,83 (À) ÄÌÑÎ(d6): 11,08 (c, 1H), 7,82 (ä, 2H), 7,63 (ä, 2H), 7,45 (ò, 2H), 7,33 (ä, 2H), 3,31
(ä, 2H), 7,30 (ò, 1H)

295,1 2,94 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,85 (c, 1H), 10,01 (c, 1H), 7,80 (c, 1H), 7,45 (ò, 2H), 7,38 (ä, 1H), 7,27
(ì, 4H), 7,13 (ä, 1H), 2,04 (c, 3H)

342,1 3,19 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,63 (c, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,29 (ä, 1H), 7,26 (ä, 2H), 7,10 (c, 1H), 6,95
(c, 2H), 4,06 (ì, 2H), 3,75 (c, 3H), 3,64 (ì, 2H), 3,30 (c, 3H)

342,1 3,20 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,62 (c, 1H), 7,43 (ò, 2H), 7,29 (ä, 1H), 7,25 (ä, 2H), 7,10 (ä, 1H), 6,97
(ì, 2H), 4,06 (ää, 2H), 3,75 (c, 3H), 3,66 (ää, 2H), 3,29 (c, 3H)

386,2 3,21 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,60 (c, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,29 (ä, 1H), 7,26 (ä, 2H), 7,11 (ä, 1H), 6,97
(ì, 2H), 4,08 (ì, 4H), 3,64 (ää, 4H), 3,29 (c, 3H), 3,31 (c, 3H), 3,30 (c, 3H)

238,2 3,27 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,82 (c, 1H), 7,45 (ì, 6H), 7,23 (ì, 4H)

298,1 3,39 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,77 (c, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,29 (ä, 2H), 6,68 (ä, 2H), 6,39 (ò, 1H), 3,73 (c, 6H)

306,1 3,61 (À) DÌC0(d6): 11,01 (c, 1H), 7,86 (c, 1H), 7,79 (ä, 1H), 7,65 (ò, 1H), 7,60 (ä, 1H), 7,46
(ì, 2H), 7,35 (ì, 3H)
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310,1 3,86 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,62 (c, 1H), 7,43 (ò, 2H), 7,33 (ä, 2H), 7,27 (ò, 1H), 7,24 (ä, 2H), 6,93
(ä, 2H), 3,95 (ò, 2H), 1,68 (ì, 2H), 1,42 (ì, 2H), 0,92 (ò, 3H)

274,1 3,59 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,91 (c, 1H), 7,62 (äää, 1H), 7,49 (ò, 1H), 7,45 (ò, 2H), 7,31 (ì, 4H)

332,0 3,63 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,50 (c, 1H), 7,43 (ò, 2H), 7,28 (ò, 1H), 7,22 (ä, 2H), 7,17 (ä, 2H), 3,84
(c, 3H), 3,81 (c, 3H)

302,1 3,60 (À)

326,1 3,32 (À)

336,1 3,71 (À)

328,1 3,55 (À) ÄÌÑÎ(d6): 8,70 (c, 1H), 7,55 (ò, 1H), 7,45 (ì, 1H), 7,40 (ò, 1H), 6,92 (c, 2H), 6,34
(c, 2H), 3,69 (c, 6H), 3,56 (c, 3H)

274,1 3,52 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,92 (c, 1H), 7,45 (ì, 4H), 7,30 (ò, 1H), 7,23 (ì, 3H)

352,1 4,11 (À)

322,1 3,75 (À)

326,2 4,00 (À)

452,2 4,08 (À) ÄÌÑÎ(d6): 11,30 (c, 1H), 8,07 (c, 1H), 7,55 (c, 1H), 7,46 (ò, 2H), 7,30 (ò, 1H), 7,18
(ä, 2H), 3,70 (ò, 4H), 3,02 (ò, 4H)

341,2 3,50 (À)

354,2 4,30 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,69 (c, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,29 (ä, 1H), 7,28 (ä, 2H), 6,61 (c, 2H), 6,30
(ò, 1H), 4,55 (ì, 2H), 1,24 (ä, 12H)

352,2 2,35

312,2 3,88 (À)
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353,3 3,02 (À) ÄÌÑÎ(d6): 10,66 (c, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,29 (ä, 1H), 7,26 (ä, 2H), 7,08 (ä, 1H), 6,98
(ää, 1H), 6,88 (ä, 1H), 3,77 (c, 3H), 3,70 (ò, 4H), 2,94 (ò, 4H)

381,3 3,09

395,3 1,96 ÄÌÑÎ(d6): 10,73 (c, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,28 (ì, 4H), 7,11 (c, 1H), 6,98 (ä, 1H), 4,55
(ì, 1H), 3,55 (ì, 4H), 3,41(c, 2H), 2,37 (ì, 4H), 1,27 (ä, 6H)

335,3 1,82

348,3 3,27 ÄÌÑÎ(d6): 10,81 (c, 1H), 7,82 (c, 1H), 7,68 (ää, 1H), 7,44 (ò, 2H), 7,30 (ì, 3H), 7,21
(ä, 1H), 3,75 (ò, 4H), 3,14 (ò, 4H)

Íèæå ïðèâîä òñ  ïðèìåðû ñïîñîáîâ, èñïîëüçóåìûõ ïðè ïîëó÷åíèè äèàìèíîòðèàçîëîâ.
Ïðèìåðû ñëóæàò òàêæå äë  îïèñàíè  íåñêîëüêèõ ñïîñîáîâ î÷èñòêè. Äàííûå äë  óêàçàííûõ
ñîåäèíåíèé ñîäåðæàòñ  â ïðèâåäåííîé íèæå òàáëèöå.

Ïðèìåð 42

Ñïîñîá À
N3-(2-Õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí.

Ñìåñü N-öèàíî-N'-(2-õëîð-4-ìîðôîëèíôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (0,10 ã, 0,28 ìîëü) è 2-
ãèäðàçèíîïèðèäèíà (0,046 ã, 0,42 ììîëü) â èçîïðîïàíîëå (3 ìë) íàãðåâàþò ïðè 115°Ñ â
òå÷åíèå 20 ÷àñ. Îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò èçîïðîïàíîëîì è î÷èùàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ïðè ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ 2:98 ìåòàíîë:äèõëîðìåòàí, ïîëó÷à  ïðè
ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,080 ã, âûõîä 79%) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà.

Ïðèìåð 43

Ñïîñîá À*
N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí. Ñìåñü N-

öèàíî-N'-(2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (0,10 ã, 0,34 ììîëü), ãèäðîõëîðèäà 2-
ôòîðôåíèëãèäðàçèíà (0,08 ã, 0,50 ììîëü) è òðèýòèëàìèíà (0,01 ìë, 0,68 ììîëü) â
èçîïðîïàíîëå (3 ìë) íàãðåâàþò ïðè 100°Ñ â òå÷åíèå 18 ÷àñ è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-
õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 1:1 ýòèëàöåòàò:ãåêñàíû äàåò óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,10 ã, âûõîä 85%).

Ïðèìåð 44
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Ñïîñîá À**
4-[5-Àìèíî-3-(3,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë. Ê N-öèàíî-N'-

(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíå (0,215 ã, 0,723 ììîëü) â èçîïðîïàíîëå (3 ìë)
äîáàâë þò 0,184 ã (1,5 ýêâèâàëåíòà) ãèäðîõëîðèäà 4-ãèäðàçèíîáåíçîíèòðèëà ñ
ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 152 ìêë (1,5 ýêâèâàëåíòà) òðèýòèëàìèíà è êàòàëèòè÷åñêîãî
êîëè÷åñòâà (0,2 ýêâèâàëåíòà) 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèíà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò íà ïðîò æåíèè íî÷è ïðè 100 ãðàäóñàõ Öåëüñè . Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò äîñóõà è î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé ñ îáðàùåííîé ôàçîé.
×èñòûå ôðàêöèè ñóøàò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 4-[5-àìèíî-3-(3,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèëà â âèäå ðûæåâàòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (18,3 ìã,
âûõîä 7,5%).

Ñïîñîá Â
N3-[4-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èëìåòèë)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-

äèàìèí. Ñìåñü N-öèàíî-N'-(4-(4-ìåòèë)ïèïåðàçèíèëìåòèëôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû
(0,60 ã, 1,72 ììîëü) è 2-ãèäðàçèíîïèðèäèíà (0,23 ã, 2,06 ììîëü) â èçîïðîïàíîëå (8 ìë)
íàãðåâàþò ìèêðîâîëíîâîé ïå÷êîé (ïðèáîð Emrys) ïðè 180°Ñ â òå÷åíèå 10 ìèí, çàòåì
óïàðèâàþò. Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 0,2:2:98 NH4OH:
ìåòàíîë:äèõëîðìåòàí äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,54 ã, âûõîä 87%) â âèäå
ñâåòëî-ðûæåâàòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

Ïðèìåð 45

Ñïîñîá Ñ
1-(2-ôòîð-4-èîäôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí.

Ñìåñü N-öèàíî-N'-(4-ìîðôîëèíîôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (0,69 ã, 2,14 ììîëü) è 2-
ôòîð-4-èîäôåíèëãèäðàçèíà (0,65 ã, 2,57 ììîëü) â äèìåòèëàöåòàìèäå (4 ìë) íàãðåâàþò ïðè
120°Ñ â òå÷åíèå 24 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì, ïðîìûâàþò âîäîé
(3 ðàçà) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò (ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêîé
ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2) ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 4:96 ìåòàíîë:äèõëîðìåòàí ñ
ïîñëåäóþùåé ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,03
ã, âûõîä 5%) â âèäå áåëîãî ëèîôèëèçàòà.

Ïðèìåð 46

Ñïîñîá Ñ*
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N3-[4-(3-Äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3,5-äèìåòîêñèôåíèë]-1-(2-ôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí. Ðàñòâîð ãèäðîõëîðèäà 2-ôòîðôåíèëãèäðàçèíà (0,15 ã, 0,91 ììîëü) è
òðèýòèëàìèíà (0,13 ìë, 0,91 ììîëü) â äèìåòèëàöåòàìèäå (1 ìë) ïåðåìåøèâàþò 0,5 ÷àñà
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Äîáàâë þò N-öèàíî-N'-(4-(3-äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíó (0,30 ã â ñìåñè ñ ñîëüþ òðèýòèëàìèíà è
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû, 0,45 ììîëü) â äèìåòèëàöåòàìèäå (1 ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 120°Ñ â òå÷åíèå 20 ÷àñ. Îñàäîê óäàë þò è ôèëüòðàò ïðîìûâàþò
ýôèðîì. Îñòàâøóþñ  âîäíóþ ôàçó óïàðèâàþò è î÷èùàþò ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ,
ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,01 ã, âûõîä 4%) â âèäå áåëîãî
ëèîôèëèçàòà.

Ïðèìåð 47

Ñïîñîá D
N-(4-Äèôòîðìåòîêñè-3-èçîïðîïîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí.

Ñìåñü N-öèàíî-N'-(äèôòîðìåòîêñè-3-èçîïðîïèëîêñèôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (0,10 ã,
0,28 ììîëü) è 2-ãèäðàçèíîïèðèäèíà (0,06 ã, 0,56 ììîëü) â äèìåòèëàöåòàìèäå (3 ìë)
íàãðåâàþò íà ìèêðîâîëíîâîì ïðèáîðå ïðè 220°Ñ â òå÷åíèå 15 ìèí. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
îõëàæäàþò, âûëèâàþò â ñìåñü ëåä-âîäà è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 0,5 ÷àñà. Îñàäîê
îòäåë þò ôèëüòðîâàíèåì, ïðîìûâàþò õîëîäíîé âîäîé è ñóøàò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,10 ã, âûõîä 97%) â âèäå ñâåòëî-ðîçîâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà.

Ïðèìåð 48

Ñïîñîá D*
4-[5-Àìèíî-3-(4-äèôòîðìåòîêñè-3-èçîïðîïîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]

áåíçîíèòðèë. Ñìåñü N-öèàíî-N'-(3-äèôòîðìåòîêñè-4-èçîïðîïèëîêñèôåíèë)-Î-
ôåíèëèçîìî÷åâèíû (0,10 ã, 0,28 ììîëü), 4-öèàíîôåíèëãèäðàçèíà (0,09 ã, 0,55 ììîëü) è
òðèýòèëàìèíà (0,08 ìë, 0,55 ììîëü) â äèìåòèëàöåòàìèäå (3 ìë) íàãðåâàþò â
ìèêðîâîëíîâîì ïðèáîðå ïðè 220°Ñ â òå÷åíèå 5 ìèí. Îõëàæäåííóþ ðåàêöèîííóþ ñìåñü
âûëèâàþò â ñìåñü ëåä-âîäà è ñûðîé ïðîäóêò âûäåë þò ôèëüòðîâàíèåì. Î÷èñòêà
ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,07 ã, âûõîä 51%) â
âèäå ñâåòëî-îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
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Ïðèìåð 49
Ñïîñîá Å
1-(4-Ýòèëòèàçîë-2-èë)-N3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-

äèàìèí. Ñìåñü N-öèàíî-N'-(2-ìåòîêñèôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (0,10 ã, 0,28 ììîëü), (4-
ýòèëòèàçîë-2-èë)ãèäðàçèíà (0,060 ã, 0,56 ììîëü) è DMAP (íåñêîëüêî êðèñòàëëîâ) â
äèìåòèëàöåòàìèäå (3 ìë) íàãðåâàþò íà ìèêðîâîëíîâîé àïïàðàòóðå ïðè 220°Ñ â òå÷åíèå 7
ìèí. Î÷èñòêà ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,01 ã,
âûõîä 8%).

Ïðèìåð 50

Ñïîñîá G
1-[2-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]

òðèàçîë-3,5-äèàìèí. Ñìåñü N-öèàíî-N'-(4-ìîðôîëèíîôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (0,10 ã,
0,31 ììîëü) è [2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ãèäðàçèíà (0,08 ã, 0,34 ììîëü)
â N-ìåòèëïèððîëèäèíîíå (3 ìë) íàãðåâàþò â ìèêðîâîëíîâîì àïïàðàòå ïðè 220°Ñ â
òå÷åíèå 5 ìèí. Î÷èñòêà ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
(0,09 ã, âûõîä 2%).

Ïðèìåð 51

Ñïîñîá G*
1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí.

Ñìåñü N-öèàíî-N'-(4-ìîðôîëèíîôåíèë)-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (8,76 ã, 27,2 ììîëü, 4-õëîð-6-
ãèäðàçèíîïèðèìèäèíà (4,12 ã, 28,5 ììîëü) è äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà (18,9 ìë, 109 ììîëü)
â N-ìåòèëïèððîëèäèíîíå (50 ìë) íàãðåâàþò â ìèêðîâîëíîâîì àïïàðàòå ïðè 220°Ñ â
òå÷åíèå 5 ìèí, îõëàæäàþò, âûëèâàþò â ñìåñü ëåä-âîäà, ïåðåìåøèâàþò 0,5 ÷àñà,
ôèëüòðóþò äë  ïîëó÷åíè  ñûðîãî ïðîäóêòà (9,30 ã). Î÷èñòêà ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé (SiO2)
ñ ýëþèðîâàíèåì ñìåñüþ 2:98 ìåòàíîë:äèõëîðìåòàí äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
(3,91 ã, âûõîä 39%) â âèäå æåëòîãî ïîðîøêà.

Ïðèìåð 52
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Ñïîñîá Í
4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-N-(2-ìîðôîëèí-4-

èëýòèë)áåíçàìèä. Ê 4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)áåíçîéíîé
êèñëîòå (4,635 ã, 15,643 ììîëü) â òåòðàãèäðîôóðàíå (50 ìë) äîáàâë þò (7,12 ã, 1,2
ýêâèâàëåíòà) HBTU ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 2-ìîðôîëèí-4-èëýòèëàìèíà (2,24 ã, 1,1
ýêâèâàëåíòà) è òðèýòèëàìèíà (5,45 ìë, 2,5 ýêâèâàëåíòà). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò íà ïðîò æåíèè íî÷è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Òâåðäîå âåùåñòâî
îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò òåòðàãèäðîôóðàíîì, õîëîäíûì ýòàíîëîì, âîäîé, ýòàíîëîì
è, íàêîíåö, ýôèðîì. Ñîåäèíåíèå ñóøàò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-N-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)áåíçàìèä (1,17 ã, âûõîä 18%) â âèäå
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Îðãàíè÷åñêèå ôàçû ñîäåðæàëè ïðîäóêò, êîòîðûé äîïîëíèòåëüíî
íå âûäåë ëè.

Ïðîöåäóðû î÷èñòêè:
1. Îñàæäåíèå èç ðàñòâîðèòåë 
2. Ñèëèêàãåëü
3. Ïîëóïðåïàðàòèâíà  ÂÝÆÕ
Âðåì  óäåðæèâàíè  îïðåäåë ëè ïî ÆÕ-ÌÑ, åñëè íå óêàçàíî èíà÷å.

Íàçâàíèå Ïðîöåäóðà
öèêëèçàöèè

Ïðîöåäóðà
î÷èñòêè

ÌÑ
(Ì+Í)

Âðåì 
óäåðæèâàíè 
(ìèí)

ßÌÐ

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ïèïåðèäèí-
1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 397,20 2,90 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,98 (ñ, 1H),8,35 (ä,
1H), 7,63 (ñ, 2H), 7,36 (ä, 1H), 7,10
(ää, 1H), 6,86 (ä, 1H), 6,80 (ä, 1H),
3,76 (ñ, 3H), 3,69 (ñ, 5H), 1,64 (2H),
1,57 (ì, 4H) ì.ä.

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(2-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 381,10 3,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,07 (ñ, 1H), 8,36 (ä,
1H), 7,63 (ñ, 2H), 7,29 (ä, 1H), 7,04 (ì,
1H), 6,80 (ì, 2H), 5,94 (ñ,2H), 3,69
(øèð.ì, 4H), 1,65, (ì,2H), 1,57 (ì, 4H) ì.ä.

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(4-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 381,10 2,30 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,19 (ñ, 1H), 8,10 (ä,
1H), 7,67 (øèð. ñ, 2H), 7,47 (ä, 1H),
7,03 (ì, 1H), 6,80 (ì, 2H), 5,95 (ñ, 2H),
3,76 (øèð. ì, 4H), 1,68 (ì, 2H), 1,62 (ì,
4H) ì.ä.

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(2-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 408,20 2,00 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,9 (øèð. ñ, 1H),
9,63 (øèð. ñ, 1Í)" 8,39 (ä, 1H), 7,77 ä,
2H), 7,68 (ñ, 1H), 7,51 (ä, 2H), 6,86 (ä,
2H), 3,70 (ì, 4H), 3,62 (ì, 2H), 3,51 (ì,
2H), 1,65 (ì, 2H), 1,57 (ì, 4H), 1,00 (ò,
6H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(4-ïèïåðèäèí-
1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 397,20 2,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,00 (ñ, 1H), 8,09 (ä,
1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,50 (ñ, 1H), 7,09 (ñ,
1H), 6,83 (ä, 1H), 6,75 (ä, 1H), 3,76 (ñ,
7H), 3,69 (ñ, 3H), 1,67 (ì, 2H), 1,60 (ì,
4H) ì.ä.

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(4-
äèýòèëàìèíîôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À* 3 380,10 2,50 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,0 (øèð. ñ, 1H),
9,88 (ñ, 1H), 8,07 (ä, 1H), 7,88 (ä, 2H),
7,76 (ä, 2H), 7,52 (ì, 3H), 7,38 (ò, 1H),
3,64 (ì, 2H), 3,53 (ì, 2H), 1,01 (ò,6H) ì.ä.

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(4-
ôåíèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 2,3 379,10 4,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,22 (ñ, 1H), 8,02 (ä,
2H), 7,80 (ñ, 1H), 7,63 (ñ, 2H), 7,46 (ò,
2H), 7,37 (ò, 1Í), 7,30 (ä, 1H), 6,98
(ää, 1H), 8,84 (ä, 1H), 5,95 (ñ, 2H) ì.ä.

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(4-
ôåíèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 406,10 2,70 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,2 (øèð. ñ, 1H),
10,2 (øèð. ñ, 1H), 7,8-8,0 (ì, 5H), 7,65
(øèð. ì, 1H), 7,52 (ì, 2H) 7,41 (ì, 1H),
6,10 (ì, 2H), 3,55 (øèð. ì, 4H), 1,03
(ì,6H) ì.ä.
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N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(4-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 408,20 1,60 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,1 (øèð. ñ, 1H),
9,63 (øèð. ñ, 1H), 8,14 (ä, 1H), 7,82 (ä,
2H), 7,73 (ñ, 1H), 7,48 (ñ, 2H), 6,77 (ä,
1H), 3,73 (ì, 4H), 3,62 (ì, 2H), 3,51 (ì,
2H), 1,68 (ì, 2H), 1,60 (ì, 4H), 1,00 (ò,
6Í) ì.ä.

6-[5-Àìèíî-3-(4-
äèýòèëàìèíîôåíèëàìèíî)[1,2,4]òðèàçîë-
1-èë]íèêîòèíîíèòðèë

À 2,3 349,20 1,90 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,0 (øèð. ñ, 1H),
9,73 (øèð. ñ, 1Í), 8,86 (ñ, 1H), 8,42 (ä,
1H), 7,91 (ñ, 1Í), 7,82 (ì, 3H), 7,52 (ä,
2H), 3,63 (øèð. ì, 2H), 3,52 (øèð. ì,
2H), 1,00 (ò, 6H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(4-
ôåíèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 2,3 395,20 4,00 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,97 (ñ, 1H), 8,00 (ä,
2H), 7,82 (ñ, 1H), 7,51 (ò, 2H), 7,39 (ì,
2H), 7,21 (ää, 1Í), 6,99 (ä, 1H), 3,83
(ñ, 3H), 3,76 (ñ, 3H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 12,5 (øèð. ñ, 1H), 9,3
(øèð. ñ, 1H), 7,5 (øèð. ñ, 2H), 7,08 (ä,
1Í), 6,94 (ää, 1H), 6,89 (ä, 1Í), 3,73
(ñ, 3H), 3,70 (ñ, 3H) ì.ä.

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 2 355,00 1,60 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,56 (ñ, 1H), 7,4-7,55
(ì, 2H), 7,38 (ä, 2H), 7,33 (ò, 1H), 6,81
(ä, 2H), 6,28 (ñ, 2H), 3,71 (ì, 4H), 2,95
(ì, 4H) ì.ä.

1-[4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)ôåíèë]ýòàíîí

À 2 295,20 2,90 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,73 (ñ, 1H), 8,43 (ì,
1H), 8,01 (ì, 1H), 7,89 (ä, 2H), 7,75 (ì,
2H), 7,71 (ä, 2H), 7,24 (ì, 1H), 2,50 (ñ, 3H) ì.ä.

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-
ôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 2 330,10 2,70 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,83 (ä, 1Í), 7,53 (ì,
1Í), 7,48 (ì, 1Í), 7,41 (ì, 1Í), 7,33 (ì,
1Í), 6,86 (ñ, 1Í), 6,58 (ä, 1Í), 6,44
(ää, 1Í), 6,34 (ñ, 2Í), 3,84 (ñ, 3Í),
3,70 (ñ, 1Í) ì.ä.

[4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)-ôåíèë]
ôåíèëìåòàíîí

À 3 357,10 3,70 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,82 (ñ, 1H), 8,43 (ì,
1H), 7,98 (ì, 1H), 7,77 (ì, 7H), 7,69 (ä,
1H), 7,64 (ò, 1H), 7,55 (ò, 2H), 7,24 (ì, 1H) ì.ä.

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëìåòèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À* 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,60 (øèð. ñ, 1H),
9,19 (ñ, 1H), 7,55 (ä, 2H), 7,50 (ì, 1H),
7,43 (ì, 1H), 7,35(ì, 1H), 7,30 (ä, 2H),
6,40 (ñ, 2H), 4,22 (ì, 2H), 3,95 (ì, 2H),
3,59 (ì, 2H) 3,24 (ì, 2H), 3,08 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(3-Ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,91 (øèð. ñ, 1H),
9,38 (ñ, 1H), 8,43 (ì, 1H), 7,99 (ì, 1H),
7,72 (ì, 3H), 7,67 (ñ, lH), 7,37 (ò, 1H),
7,24 (ì, 1H), 6,98 (ä, 1H), 4,33 (ì, 2H),
3,98 (ì, 2H), 3,64 (ì, 2H), 3,32 (ì, 2H),
3,17 (ì, 2H)ì.ä.

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(3-ìîðôîëèí-4-
èëìåòèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À* 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,79 (øèð. ñ, 1H),
9,14 (ñ, 1H), 7,61 (ä, 1H), 7,55 (ì, 3H),
7,43 (ì, lH), 7,35 (ì, 1H), 7,30 (ò, 1H),
6,90 (ä, 1H), 6,40 (ñ, 2H), 4,25 (ì, 2H),
3,93 (ì, 2H), 3,60 (ì, 2H), 3,27 (ì, 2H),
3,13 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ïèïåðèäèí-
1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 2 397,10 3,30 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,36 (ä, 1H), 7,95 (ä,
1H), 7,62 (ñ, 2H), 7,24 (ñ, 1H), 6,78 (ä,
1H), 6,61 (ä, 1H), 6,52 (ää, 1H), 3,84
(ñ, 3H), 3,73 (ñ, 3H), 3,69 (ì, 4H), 1,63
(ì, 2H), 1,56 (ì, 4H) ì.ä.

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(2-
ïèðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 422,30 2,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,20 (øèð. ñ, 1H),
8,37 (ä, 1H), 7,65 (ñ, 2H), 7,57 (øèð. ñ,
2H), 7,10 (øèð. ñ, 2H), 6,83 (ä, 1H),
3,81 (ñ, 4H), 3,70 (ñ, 4H), 3,18 (øèð. ñ,
4Í), 1,64 (ì, 2Í), 1,57 (ì, 4H) ì.ä.

N3-(2-Õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 2 372,20 3,10 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,40 (ì 1H), 7,94 (ì,
2H), 7,69 (ñ, 2H), 7,62 (ì, 2H), 7,20 (ì,
1H), 7,00 (ä, 1H), 6,95 (ää, 1H), 3,73
(ò, 4H), 3,06 (ò, 4H) ì.ä.

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-4-
èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 426,20 1,70 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,6 (ñ, 1H), 8,97 (ñ,
1H), 8,41 (ì, 1H), 7,97 (ì, 1H), 7,67 (ì,
2H), 7,43 (ì, 1Í), 7,43 (ä, 1H), 7,20 (ì,
1H), 7,12 (ää, 1H), 6,91 (ä, 1Í), 4,00
(ì, 2H), 3,98 (ì, 2H), 3,80 (ñ, 3H), 3,65
(ò, 2H), 3,51 (ä, 1H), 3,31 (ì, 2H), 3,13 (ì,

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(2,4,5-
òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 343,10 2,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,42 (ì, 1H), 8,01 (ì,
1H), 7,93 (ñ, 3H), 7,66 (ä, 1H), 7,44 (ñ,
1H), 7,24 (ì, 1Í), 6,78 (ñ, 1H), 3,84 (ñ,
3H), 3,79 (ñ, 3H), 3,76 (ñ, 3H) ì.ä.
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N3-{4-[3-(2,6-Äèìåòèëìîðôîëèí-4-
èë)ïðîïîêñè]-3-ìåòîêñèôåíèë}-1-ïèðèäèí-
2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 454,20 2,00 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,70 (ñ, 1H), 8,96 (ñ,
1H), 8,40 (ì, 1H), 7,97 (ì, 1H), 7,69 (ñ,
1H), 7,66 (ä, 1H), 7,43 (ä, 1H), 7,21 (ì,
1H), 7,12 (ää, 1H),  6,90, 3,98 (ò, 2H),
3,80 (ñ, 5H), 3,54 (ä, 2H), 3,27 (ì, 2H),
2,68 (ì, 2H), 2,11 (ì, 2H), 1,26 (ä, 6H)

1-(2-Ôòîð-4-èîäôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèí-
4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ 3 481,00 2,30 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,9 (øèð. ñ, 1H), 7,88
(ää, 1H), 7,71 (ä, 1H), 7,45 (ì, 2H),
7,33 (ò, 1H), 7,07 (øèð., 2H), 6,56 (øèð.
ñ, 2H), 3,80 (ì, 4H), 3,20 (ì, 4H)

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(4-ìîðôîëèí-4-
èëáóòîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 440,20 1,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,60 (ñ, 1H), 8,93 (ñ,
1H), 8,41 (ää, 1H), 7,98 (ì, 1H), 7,66
(ì, 2H), 7,41 (ä, 1Í), 7,19 (ì, 1H), 7,11
(ää, 1H), 6,88 (ä, 1H), 3,99 (ä, 2Í),
3,93 (ò, 2H), 3,79 (ñ, 3H), 3,64 (ò, 2H),
3,45 (ä, 2H), 3,19 (ì, 2H), 3,06 (ì, 2H), 1,82 (

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-
èëýòîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 412,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,99 (ñ, 1H), 9,05 (ñ,
1H) 8,41 (ää, 1H), 7,97 (ì, 1H), 7,67 (ì,
2H), 7,47 (ä, 1Í), 7,21 (ì, 1H), 7,13
(ää, 1H), 7,00 (ä, 1H), 4,21 (ä, 2Í),
4,00 (ì, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í), 3,73 (ò, 2H),
3,53 (ì, 4H), 3,22 (ì, 2H), ì.ä.

N3-[4-(2-Äèýòèëàìèíîýòîêñè)-3-
ìåòîêñèôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 398,30 1,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,34 (ñ, 1H), 9,03 (ñ,
1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (ì, 1H), 7,67
(ì,2H), 7,47 (ä,1Í),, 7,21 (ì, 1H), 7,13
(ää, 1H), 6,97 (ä, 1H), 4,20 (ä, 2H),
3,82 (ñ,3H), 3,48 (ì, 2H), 3,29 (ì, 4H),
1,25 (ò, 6H) ì.ä.

N3-[4-(3-Èìèäàçîë-1-èëïðîïîêñè)-3-
ìåòîêñèôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 407,20 1,90 (500 ÌÃÖ, ÄÌÑÎ-d6) 9,16 (ñ, 1H), 8,96 (ñ,
1H), 8,40 (ää, 1H), 7,97 (ò, 1H), 7,83
(ñ, 1H), 7,7 (ì, 3H), 7,41 (ä, 1H), 7,21
(ì, 1H), 7,10 (ää, 1H), 6,88 (ä, 1H),
4,39 (ò, 2H), 3,92 (ò, 2H), 3,79 (ñ, 3H),
2,26 (ì, 2H) ì.ä.

N3-[4-(3-Äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-1-(2-ôòîðôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ* 3 459,20 1,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,05 (ñ, 1H), 8,79 (ñ,
1H), 7,56 (ò, 1H), 7,43 (ì, 2H), 7,33 (ò,
1H), 6,94 (ñ, 2H), 6,42 (ñ, 2H), 3,85 (ò,
2H), 3,70 (ñ, 6H), 3,28 (ì, 2H), 3,16 (ì,
4H), 1,92 (ì, 2H), 1,21 (ò, 6H) ì.ä.

4-{5-Àìèíî-3-[3,5-äèìåòîêñè-4-(3-
ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèëàìèíî]
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë}áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 480,20 1,90 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,65 (ñ, 1H), 9,00 (ñ,
1H), 7,94 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,01 (ñ,
2H), 6,82 (ñ, 2H), 4,00 (ä, 2H), 3,85 (ò,
2H), 3,76 (ñ, 6H), 3,65 (ò, 2H), 3,48 (ä,
2H), 3,35 (ì, 2H), 3,13 (ì, 2H), 1,98 (ì,
2H) ì.ä.

4-(5-Àìèíî-3-{3,5-äèìåòîêñè-4-[3-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïðîïîêñè]
ôåíèëàìèíî}[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë)áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 493,20 1,50 (500ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,00 (ñ,1Í), 7,94 (ä,
2H), 7,80 (ä, 2H), 7,01 (ñ, 2H), 6,82 (ñ,
2H), 3,84 (ò, 2H), 3,76 (ñ, 6H), 2,7 -3,7
(øèð., 13H), 1,92 (ì, 2H) ì.ä.

4-(5-Àìèíî-3-{4-[3-(2,6-
äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)ïðîïîêñè]-3,5-
äèìåòîêñèôåíèëàìèíî}-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë)áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 508,20 2,10 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,77 (ñ, 1H), 9,01 (ñ,
1H), 7,95 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,01 (ñ,
2H), 6,82 (ñ, 2H),  3,80 (ì, 4H), 3,76
(ñ, 6H), 3,51 (ä, 2H), 3,31 (ì, 2H), 2,69
(ì, 2H), 2,01 (ì,2H), 1,15 (ä, 6H) ì.ä.

N3-{4-[3-(2,6-Äèìåòèëìîðôîëèí-4-
èë)ïðîïîêñè]-3,5-äèìåòîêñèôåíèë}-1-(2-
ôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ* 3 501,20 1,90 (500ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,75 (ñ,1Í), 8,80 (ñ,
1H), 7,56 (äò, 1H), 7,45 (ì, 2H), 7,34
(äò, 1H), 6,94 (ñ, 2H), 6,42 (ñ, 2H),
3,81 (ì, 4H), 3,70 (ñ, 6H), 3,50 (ä, 2H),
3,32 (ì, 2H), 2,67 (ì, 2H), 1,99 (ì,2H),
1,15 (ä, 6H) ì.ä.

N3-[4-(4-Äèýòèëàìèíîáóòîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-1-(2-ôòîðôåíèë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ* 3 473,20 1,90 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,00 (ñ, 1H), 8,76 (ñ,
1H), 7,55 (äò, 1H), 7,44 (ì, 2H), 7,33
(äò, 1H), 6,93 (ñ, 2H), 6,41 (ñ, 2H),
3,78 (ò, 2H), 3,69 (ñ, 6H), 3,13 (ì, 6H),
1,78 (ì, 2H), 1,65 (ì, 2H) ì.ä.

4-{5-Àìèíî-3-[4-(4-äèýòèëàìèíîáóòîêñè)-
3,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî][1,2,4]òðèàçîë-
1-èë}áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 480,20 2,10 500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,05 (ñ, 1H), 8,98 (ñ,
1H), 7,94 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,00 (ñ,
2H), 6,81 (ñ, 2H), 3,80 (ò, 2H), 3,75 (ñ,
6H), 3,13 (ì, 6H), 1,80 (ì, 2H), 1,64 (ì,
2H), 1,21 (ò, 6H)

N3-[3,5-Äèìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-4-
èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 456,20 1,90 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,66 (ñ, 1H), 9,05 (ñ,
1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (ì, H), 7,71 (ñ,
2H), 7,65 (ä, 1H), 7,21 (ì 1H), 6,81 (ñ,
2H), 4,00 (ä, 2H), 3,86 (ò, 2H), 3,80 (ñ,
6H), 3,65 (ò, 2H), 3,49 (ä, 2H), 3,36 (ì,
2H), 3,14 (ì, 2H), 2,00 (ì, 2H)
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N3-[4-(3-Äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 442,20 2,00 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,10 (ñ, 1H), 9,05 (ñ,
1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (äò, H), 7,71
(ñ, 2H), 7,65 (ä, 1H), 7,21 (ì 1H), 7,06
(ñ, 2H), 3,88 (ò, 2H), 3,80 (ñ, 6H), 3,30
(ì, 2H), 3,18 (ì, 4H), 1,94 (ì, 2H), 1,22 (ò, 6H)

N3-{3,5-Äèìåòîêñè-4-[3-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïðîïîêñè]ôåíèë}-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 469,20 1,50 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,05 (ñ, 1H), 8,41
(ää, 1H), 7,97 (äò, 1H), 7,70 (ñ, 2H),
7,64 (ä, 1H), 7,21 (ì 1H), 7,06 (ñ, 2H),
3,85 (ò, 2H), 3,79 (ñ, 6H), 2,8-3,7
(øèð., 8H), 2,81 (ñ, 2H), 1,94 (ì, 2H)

N3-[3,5-Äèìåòîêñè-4-(4-ìîðôîëèí-4-
èë)áóòîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 470,30 2,00 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,70 (ñ, 1H), 9,08 (ñ,
1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (äò, 1H), 7,70
(ñ, 2H), 7,65 (ä, 1H), 7,21 (ì, 1H), 7,05
(ñ, 2H), 3,99 (ä, 2H), 3,81 (ì, 2H), 3,79
(ñ, 6H), 3,66 (ò, 2H), 3,45 (ä, 2H), 3,18
(ì, 2H), 3,07 (ì, 2H), 1,85 (ì, 2H), 1,65 (ì

1-Áåíîòðèàçîë-2-èë-N3-(2-ìåòîêñè-4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

Â, G 3 424,20 3,43 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,04 (ä, 1H), 7,86 (ì,
2H), 7,79 (ñ, 2H), 7,50 (ì, 2H), 7,36 (ò,
1H), 6,74 (ñ, 1H), 6,59 (ä, 1H), 3,86 (ñ,
3H), 3,77 (ì, 4H), 3,14 (ì, 4H)

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(3-
ôåíîêñèôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

D, G 3 429,20 2,81 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,80 (øèð. ñ, 1H),
7,46 (ì, 5H), 7,35 (ä, 1H), 7,21 (ì, 2H),
7,12 (ä, 2H), 7,02 (øèð. ñ, 2H), 6,90
(ää, 1H), 6,5 (øèð. ñ, 2H), 3,79 (ì, 4H),
3,13 (ì, 4H) ì.ä.

N3-(2-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4èëôåíèë)-(4-
òðèôòîðìåòèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D* 3 442,20 3,23 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,11 (ñ, 1H), 7,78 (ä,
1H), 7,51 (ñ, 1H), 7,47 (ñ, 2H), 6,70 (ñ,
1H), 6,55 (ä, 1H), 3,84 (ñ, 3H), 3,76 (ì,
4H), 3,11 (ì, 4H)

1-(6-Ìåòîêñèáåíçîòèàçîë-2-èë)-N3-(2-
ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

F 3 454,10 3,35 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 7,86 (ä, 1H), 7,75 (ä,
1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,64 (ä, 1H), 7,46 (ñ,
1H), 7,09 (ää, 1H), 6,73 (ñ, 1H), 6,58
(ä, 1H), 3,86 (ñ, 3H), 3,83 (ñ, 3H), 3,77
(ì, 4H), 3,13 (ì,4H)

1-(4-Ýòèëòèàçîë-2-èë)-N3-(2-ìåòîêñè-4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

D* 3 402,30 3,11 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 7,79 (ä, 1Í), 7,50 (ñ,
2H), 7,27 (ñ, 1Í), 6,92 (ñ, 1Í), 6,64 (ä,
1Í), 6,50 (ää, 1Í), 3,84 (ñ, 3H), 3,74
(ì, 4H), 3,06 (ì, 4H), 2,68 (êâ., 2H),,
1,23 (ò, 3H)

1-(4-òðåò-Áóòèëòèàçîë-2-èë)-N5-(2-
ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B, G 3 430,20 3,95 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,3 (ñ, 1Í), 8,26 (ä,
1Í),, 6,91 (ñ, 1Í), 6,72 (ä, 1Í), 6,54
(ää, 1H), 5,94 (ñ, 2H), 3,93 (ñ, 3H),
3,75 (ì,4H), 3,10 (ì, 4H), 1,37 (ñ,9H)

4-[5-Àìèíî-3-(4-äèôòîðìåòîêñè-3-
èçîïðîïîêñèôåíèëàìèíî){1,2,4]òðèàçîë-
1-èë]áåíçîíèòðèë

E 3 401,30 3,86 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,09 (ñ, 1Í), 7,95 (ä,
2H), 7,79 (ä, 2H), 7,54 (ñ, 1Í), 7,02 (ì,
2H), 6,84 (ò, 1Í), 6,79 (øèð. ñ, 2H),
4,51 (ì, 1H), 1,33 (ä, 6H)

N3-(4-Äèôòîðìåòîêñè-3-
èçîïðîïîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 1 377,30 4,00 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,13 (ñ, 1Í), 8,41
(ää, 1Í), 7,99 (ì, 1Í), 7,66 (ì, 3H),
7,21 (ì, 1Í), 7,10 (ää, 1Í), 7,03 (ä,
1H), 6,85 (ò,1Í), 4,55 (ì, 1Í), 1,36 (ä,6H)

N3-(3-Äèôòîðìåòîêñè-4-
èçîïðîïîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 377,30 3,95 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,09 (ñ, 1Í), 8,41
(ää, 1Í), 7,98 (äò, 1Í), 7,65 (ä, 1Í),
7,64 (øèð.ñ, 2H), 7,60 (ä, 1Í), 7,38 (ää,
1Í), 7,20 (äò, 1Í), 7,05, (ä, 1Í), 7,00
(ò, 1Í), 4,43 (ì, 1Í), 1,25 (ä, 6H)

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(4-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 422,30 1,67 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,08 (ñ, 1H), 8,09 (ä,
1H), 7,64 (ñ, 2H), 7,58 (ä, 2H), 6,94 (ñ,
2H), 6,82 (ä, 1H), 3,75 (ñ, 8H), 3,07 (ñ,
4H), 1,68 (ì, 2H), 1,62 (ì, 4H)

4-[5-Àìèíî-3-(3-äèôòîðìåòîêñè-4-
èçîïðîïîêñèôåíèëàìèíî){1,2,4]òðèàçîë-
1-èë]áåíçîíèòðèë

E 3 401,30 3,82 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,03 (ñ, 1H), 7,94 (ä,
2H), 7,79 (ä, 2H), 7,50 (ä, 1H), 7,36
(ää,1Í), 7,04 (ä, 1H),, 6,97 (ò, 1Í),
6,78 (ñ, 2H), 4,42 (ì, 1Í), 1,24 (ä, 6H)

1-[2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-
4-èë]-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G 3 437,30 1,50 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,85 (ñ, 1H), 8,37 (ä,
1H), 7,53 (ñ, 2H), 7,48 (ä, 2H), 6,87 (ä,
2H), 6,83 (ä, 1H), 3,72 (ì, 4H), 3,68 (ì,
4H), 2,99 (ì, 4H), 2,39 (ì, 4H), 2,22 (ñ, 3H)

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(2-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 436,30 1,68 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,42 (ñ, 1H), 8,38 (ä,
1H), 7,67 (ä, 2H), 7,63 (ñ, 2H), 7,38 (ä,
2H), 6,83 (ä, 1H), 4,26 (ì, 2H), 3,96 (ä,
2H), 3,70 (ì, 4H), 3,62 (ò, 2H), 3,27 (ä,
2H), 3,08 (ì, 2H), 1,64 (ì,2H), 1,57 (ì,4H)
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N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(4-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 436,30 1,01 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,34 (ñ, 1H), 8,13 (ä,
1H), 7,72 (ä, 2H), 7,67 (ñ, 2H), 7,35 (ä,
2H), 6,71 (ä, 1H), 4,25 (ì, 2H), 3,97 (ä,
2H), 3,71 (ì, 4H), 3,62 (ò, 2H), 3,26 (ä,
2H), 3,07 (ì, 2H), 1,68 (ì, 2H), 1,59 (ì, 4H)

1-[2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-
4-èë]-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,42 (ñ, 1H), 8,46 (ä,
1H), 7,67 (ä, 2H), 7,53 (ñ, 2H), 7,37 (ä,
2H), 7,00 (ä, 1H), 4,6 (ì, 2H), 4,25 (ì,
2H), 3,97 (ä, 2H), 3,62 (ò, 2H), 3,53 (ä,
2H), 3,25 (ì, 4H), 3,09 (ì, 4H), 2,86 (ñ, 3H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(4-ïèððîëèäèí-1-
èëìåòèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

B 3 336,20 1,65 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,32 (ñ, 1H), 8,42 (ì,
1H), 7,97 (ì, 1H), 7,68 (ì, 5H), 7,38 (ä,
2H), 7,23 (ì, 1Í), 4,25 (ä, 2H), 3,35 (ì,
2H), 3,08 (ì, 2H), 2,03 (ì, 2H), 1,85 (ì, 2H)

N3-[4-(1-Ìîðôîëèí-4-èëýòèë)ôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

B 3 2,72 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,36 (ñ, 1H), 8,42 (ì,
1H), 7,99 (äò, 1H), 7,69 (ì, 5H), 7,39
(ä, 2H), 7,22 (ì, 1H), 4,43 (ì, 1H), 4,00
(ä, 1H), 3,91 (ä, 1H), 3,69 (ò, 1H), 3,60
(ò, 3H), 3,00 (ì, 2H), 2,84 (ì, 1H), 1,65 (ä, 3H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-[4-(1-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëôåíèë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

B 3 350,20 2,81 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,31 (ñ, 1H), 8,42
(ää, 1H), 7,98 (äò, 1H), 7,68 (ì, 5H),
7,38 (ä, 2H), 7,22 (ì,1Í), 4,34 (ì, 1H),
3,62 (ì, 1H), 2,94 (ì, 2H), 2,01 (ì, 1H),
1,90 (ì, 2H), 1,78 (ì, 1H) 1,61 (ä, 3H)

N3-[4-(3-Äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3-
ìåòîêñèôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 412,30,
412,20

1,90, 1,78 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,15 (ñ, 1H), 8,97 (ñ,
1H), 8,41 (ì, 1H), 7,97 (ì, 1H), 7,67 (ì,
2H), 7,43 (ñ, 1H), 7,21 (ì, 1H), 7,11 (ì,
1H), 6,91 (ì, 1H), 3,99 (ò, 2H), 3,80 (ñ,
3H), 3,1-3,3 (ì, 6H), 2,03 (ì, 2H), 1,21 (ò, 6H)

N3-[4-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èëìåòèë)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 2 365,30,
365,20

0,17, 2,04 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,27 (ñ, 1H), 8,42 (ì,
1H), 7,98 (ì, 1H), 7,67 (ì, 5H), 7,30 (ä,
2H), 7,22 (ì, 1H), 3,98 (øèð., 2H), 3,3
(øèð., 8H), 2,79 (ñ, 3H)

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

B 1 352,20 0,24 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,80 (øèð. ñ, 1H),
9,42, (ñ, 1H), 8,42 (ä, 1H), 7,99 (ì,
1H), 7,72 (ì, 2H), 7,69 (ä, 2H), 7,37 (ä,
2H), 7,23 (ì, 2H), 7,24 (ì, 1H), 4,26 (ì,
2H), 3,97 (ì, 2H), 3,61 (ì, 2H), 3,27 (ì,
2H), 3,09 (ì, 2H)

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(3,4-
äèìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

A* 2 369,10 3,70, 3,70, 3,70 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,22 (ñ, 1H), 8,06 (ñ,
1H), 7,85 (ä, 1H), 7,79 (ñ, 2H), 7,51 (ò,
1H), 7,48 (ää, 1H), 7,36 (ì, 1H), 7,03
(ää, 1H),, 6,88 (ä, 1H), 3,81 (ñ, 3H), 3,71 (ñ, 3H)

4-{5-Àìèíî-3-[4-(3-
äèýòèëàìèíîïðîïîêñè)-3,5-
äèìåòîêñèôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë}áåíçîíèòðèë

C* 3 466,20 1,90, 2,00 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,05 (ñ, 1H), 9,00 (ñ,
1H),7,94 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,01 (ñ,
2H), 6,82 (ñ, 2H), 3,87 (ò, 2H), 3,76 (ñ,
6H), 3,31 (ì, 2H), 3,18 (ì, 4H), 1,94 (ì,
2H), 1,22 (ò, 6H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ïèïåðèäèí-
1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

A 3 397,20 2,90 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,98 (ñ, 1H), 8,35 (ä,
1H), 7,63 (ñ, 2H), 7,36 (ä, 1H), 7,10
(ää, 1Í), 6,86 (ä,1Í), 6,80 (ä, 1H), 3,76
(ñ, 3H), 3,69 (ñ, 5H), 1,64 (, 2H), 1,57
(ì, 4H) ì.ä.

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(2-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

A 3 381,10 3,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,07 (ñ, 1H), 8,36 (ä,
1H), 7,63 (ñ, 2H), 7,29 (ä, 1H), 7,04 (ì,
1H), 6,80 (ì, 2H), 5,94 (ñ, 2H), 3,69
(øèð.ì, 4H), 1,65, (ì, 2H), 1,57 (ì, 4H) ì.ä.

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(4-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 381,10 2,30 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,19 (ñ, 1H), 8,10 (ä,
1H), 7,67 (øèð. ñ, 2H), 7,47 (ä, 1H),
7,03 (ì, 1H), 6,80 (ì, 2H), 5,95 (ñ, 2H),
3,76 (øèð. ì, 4H), 1,68 (ì, 2H), 1,62 (ì,
4H) ì.ä.

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(2-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 408,20 2,00 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 10,9 (øèð. ñ, 1H),
9,63 (øèð.ñ, 1Í), 8,39 (ä,1Í), 7,77 ä,
2H), 7,68 (ñ, 1H), 7,51 (ä, 2H), 6,86 (ä,
2H), 3,70 (ì, 4H), 3,62 (ì, 2H), 3,51 (ì,
2H), 1,65 (ì, 2H), 1,57 (ì, 4H), 1,00 (ò,
6H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë-1-(4-ïèïåðèäèí-
1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 397,20 2,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,00 (ñ, 1H), 8,09 (ä,
1Í), 7,70 (ñ, 2H), 7,50 (ñ, 1H), 7,09 (ñ,
1H), 6,83 (ä, 1H), 6,75 (ä, 1H), 3,76 (ñ,
7H), 3,69 (ñ, 3H), 1,67 (ì, 2H), 1,60 (ì,
4H) ì.ä.

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(4-
äèýòèëàìèíîôåíèë)-1Í-[1,2,4]-òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À* 3 380,10 2,50 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,0 (øèð. ñ, 1H),
9,88 (ñ, 1H), 8,07 (ä, 1H), 7,88 (ä, 2H),
7,76 (ä, 2H), 7,52 (ì, 3H), 7,38 (ò, 1H),
3,64 (ì, 2H), 3,53 (ì, 2H), 1,01 (ò,6H) ì.ä.
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N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(4-
ôåíèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 2,3 379,10 4,20 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,22 (ñ, 1H), 8,02 (ä,
2H), 7,80 (ñ, 1H), 7,63 (ñ, 2H), 7,46 (ò,
2H), 7,37 (ò, 1H), 7,30 (ä, 1H), 6,98
(ää, 1H), 8,84 (ä, 1H), 5,95 (ñ, 2H) ì.ä.

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(4-
ôåíèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 406,10 2,70 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,2 (øèð. ñ, 1H),
10,2 (øèð. ñ, 1H), 7,8-8,0 (ì, 5H), 7,65
(øèð. ì, 1H), 7,52 (ì, 2H), 7,41 (ì, 1H),
6,10 (ì, 2H), 3,55 (øèð. ì, 4H), 1,03 (ì,
6H) ì.ä.

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(4-
ïèïåðèäèí-1-èëïèðèìèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 408,20 1,60 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,1 (øèð. ñ, 1H),
9,63 (øèð. ñ, 1H), 8,14 (ä, 1H), 7,82 (ä,
2H), 7,73 (ñ, 1H), 7,48 (ñ, 2H), 6,77 (ä,
1H), 3,73 (ì, 4H), 3,62 (ì, 2H), 3,51 (ì,
2H), 1,68 (ì, 2H), 1,60 (ì, 4H), 1,00 (ò,
6H) ì.ä.

6-[5-Àìèíî-3-(4-
äèýòèëàìèíîôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-
1-èëíèêîòèíîíèòðèë

À 2,3 349,20 1,90 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 11,0 (øèð. ñ, 1H),
9,73 (øèð.ñ, 1H), 8,86 (ñ, 1Í), 8,42 (ä,
1H), 7,91 (ñ, 1H), 7,82 (ì, 3H), 7,52 (ä,
2H), 3,63 (øèð. ì, 2H), 3,52 (øèð. ì,
2H), 1,00 (ò, 6H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(4-
ôåíèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 2,3 395,20 4,00 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,97 (ñ, 1H), 8,00 (ä,
2H), 7,82 (ñ, 1Í), 7,51 (ò, 2H), 7,39 (ì,
2H), 7,21 (ää, 1H), 6,99 (ä, 1H), 3,83
(ñ, 3H), 3,76 (ñ, 3H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 12,5 (øèð. ñ, 1Í), 9,3
(øèð.ñ, 1Í), 7,5 (øèð.ñ, 2H), 7,08 (ä,
1H), 6,94 (ää, 1H), 6,89 (ä, 1H), 3,73
(ñ, 3H), 3,70 (ñ, 3H) ì.ä.

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 2 355,00 1,60 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,56 (ñ, 1H), 7,4-7,55
(ì, 2H), 7,38 (ä, 2H), 7,33 (ò, 1H), 6,81
(ä, 2H), 6,28 (ñ, 2H), 3,71 (ì, 4H), 2,95
(ì, 4H) ì.ä.

1-[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òèàçîë-3-èëàìèíî)ôåíèëýòàíîí

À 2 295,20 2,90 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,73 (ñ, 1H), 8,43 (ì,
1H), 8,01 (ì, 1H), 7,89 (ä, 2H), 7,75 (ì,
2H), 7,71 (ä, 2H), 7,24 (ì, 1H), 2,50 (ñ, 3H) ì.ä.

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-
(2ôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À* 2 330,10 2,70 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 7,83 (ä, 1H), 7,53 (ì,
1H), 7,48 (ì, 1H), 7,41 (ì, 1H), 7,33 (ì,
1H), 6,86 (ñ, 1H),, 6,58 (ä, 1H), 6,44
(ää, 1H), 6,34 (ñ, 2H), 3,84 (ñ, 3H),
3,70 (ñ, 1Í) ì.ä.

[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í- [1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)ôåíèë]
-ôåíèëìåòàíîí

À 3 357,10 3,70 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,82 (ñ, 1Í), 8,43 (ì, 1Í), 7,98 (ì, 1Í), 7,77 (ì, 7Í),
7,69 (ä, 1Í), 7,64 (ò, 1Í), 7,55 (ò, 2Í), 7,24 (ì, 1Í) ì.ä.

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëìåòèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À* 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,60 (øèð. ñ, 1Í), 9,19, (ñ, 1Í), 7,55 (ä, 2Í), 7,50 (ì,
1Í), 7,43 (ì, 1Í), 7,35 (ì, 1Í), 7,30 (ä, 2Í), 6,40 (ñ, 2Í), 4,22 (ì, 2Í),
3,95 (ì, 2Í), 3,59 (ì, 2Í), 3,24 (ì, 2Í), 3,08 (ì, 2Í) ì.ä.

N3-(3-Ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,91 (øèð. ñ, 1Í), 9,38, (ñ, 1Í), 8,43 (ì, 1Í), 7,99 (ì,
1Í), 7,72 (ì, 3Í), 7,67 (ñ, 1Í), 7,37 (ò, 1Í), 7,24 (ì, 1Í), 6,98 (ä, 1Í),
4,33 (ì, 2Í), 3,98 (ì, 2Í), 3,64 (ì, 2Í), 3,32 (ì, 2Í), 3,17 (ì, 2Í) ì.ä.

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(3-ìîðôîëèí-4-
èëìåòèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À* 3 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 9,79 (øèð. ñ, 1Í), 9,14, (ñ, 1Í), 7,61 (ä, 1Í), 7,55 (ì,
3Í), 7,43 (ì, 1Í), 7,35 (ì, 1Í), 7,30 (ò, 1Í), 6,90 (ä, 1Í), 6,40 (ñ, 2Í),
4,25 (ì, 2Í), 3,93 (ì, 2Í), 3,60 (ì, 2Í), 3,27 (ì, 2Í), 3,13 (ì, 2Í) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ïèïåðèäèí-1-
èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 397,10 3,30 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 8,36 (ä, 1H), 7,95 (ä, 1H), 7,62 (ñ, 2H), 7,,24 (ñ,
1H), 6,78 (ä, 1H), 6,61 (ä, 1H), 6,52 (ää, 1H), 3,84 (ñ, 3H), 3,73 (ñ,
3H), 3,69 (ì, 4H), 1,63 (ì, 2H), 1,56 (ì, 4H) ì.ä.

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-õèíîëèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 363,10 3,60 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 3,7 1 (ñ, 3H), 3,80 (ñ, 3H), 6,89 (ä, 1H), 7,19-7,21
(ää, 1H), 7,39 (ä, 1H), 7,32-7,55 (ì, 1H), 7,94 (ä, 1H), 7,96 (ä, 1H),
8,03 (ñ, 2H), 8,08 (ä, 1Í), 8,52 (ä, 1Í), 8,93 (ñ, 1H)

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-õèíîëèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 374,20 2,40 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 1,06 (ò, 6H), 3,26 (êâ., 4H), 6,68 (ä, 2H), 7,49 (ä,
2H), 7,53 (ä, 1H), 7,74-7,77 (ì, 1H), 7,94-7,98 (ì, 4H), 8,05 (ä, 1H),
8,49 (ä, 1H), 8,69 (ñ, 1H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(6-ìåòèëïèðèäèí-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 327,20 3,10 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 2,51 (ñ, 3H), 3,69 (ñ, 3H), 3,77 (ñ, 3H), 6,85 (ä,
1H), 7,03 (ä,1Í), 7,12-7,14 (ää, 1H), 7,38 (ä, 1H), 7,47 (ä, 1H), 7,67
(ñ, 2H), 7,84 (ò, 1H), 8,85 (ñ, 1H)

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(6-
ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 1 338,30 2,10 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 1,04 (ñ, 6Í), 2,50 (ñ, 3Í), 3,24 (êâ., 4Í), 6,65
(ä, 2Í), 7,03 (ä, 1Í), 7,45 (ä, 1Í), 7,47 (ä, 2Í), 7,62 (ñ, 2Í),
7,83 (ò, 1Í), 8,60 (ñ, 1Í)

N3-(4-Èçîïðîïîêñèôåíèë)-1-õèíîëèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 361,2 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö); 8,94 (ñ, 1Í), 8,31 (ä, 1Í), 8,1-7,9 (ì, 5Í),
7,76 (ò, 1Í), 7,60-7,52 (ì, 3Í), 6,90-6,82 (ì, 2Í), 4,53-4,45 (ì,
1Í), 1,89 (ä, 6Í)

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(6-
ýòîêñèïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñïîñîá
À

2 368,25
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N3-(4-Äèìåòîêèôåíèë)-1 -(6-
ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 390,15 3,60 d6-ÄÌÑÎ 3,71 (ñ, 3Í), 3,86 (ñ, 3Í), 6,90 (ä, 1Í), 7,07-7,09 (ää,
1Í), 7,59-7,61 (ì, 4Í), 7,91 (ñ, 2Í), 8,02 (ñ, 1Í), 8,13-8,16 (ì,
2Í), 9,02 (ñ, 1Í), 9,14 (ñ, 1Í)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(6-
ýòîêñèïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñïîñîá
À

3 357,20 3,43 d6-ÄÌÑÎ 1,37 (ò, 3Í), 3,69 (ñ, 3Í), 3,76 (ñ, 3Í), 4,29 (êâ., 2Í),
6,60 (ä, 1Í), 6,86 (ä, 1Í), 7,11-7,13 (ää, 1Í), 7,21 (ä, 1Í), 7,37
(ä, 1Í), 7,43 (øèð.ñ, 2Í), 7,86 (ò, 1Í), 8,87 (ñ, 1Í)

1-(3-Õëîð-4-ôòîðôåíèë)-N3-(3,4-
äèìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À*

2 364,09 3,13 d6-ÄÌÑÎ 3,67 (ñ, 3Í), 3,72 (ñ, 3Í), 6,68 (øèð.ñ, 2Í), 6,83 (ä,
1Í), 7,07-7,09 (ää, 1Í), 7,23 (ä, 1Í), 7,55 (ò, 1Í), 7,58-7,61
(ì, 1Í), 7,75-7,77 (ää, 1Í), 8,77 (ñ, 1Í)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(4-
ìåòàíñóëüôîíèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñïîñîá
À

2 390,06 2,10 d6-ÄÌÑÎ 3,25 (ñ, 3Í), 3,71 (ñ, 3Í), 3,72 (ñ, 3Í), 6,88 (ä, 1Í),
7,04-7,06 (ää, 1Í), 7,12 (ä, 1Í), 7,82 (ä, 2Í), 8,02 (ä, 2Í), 8,97 (ñ, 1Í)

4-[5-(Àìèíî-3-(4-äèýòèëàìèíîôåíèëàìèíî)
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîëñóëüôîíàìèä

Ñïîñîá
À*

2 402,13 2,15 d6-ÄÌÑÎ 1,03 (ò, 6Í), 3,23 (êâ., 4Í), 6,61-6,62 (ì, 4Í), 7,39-
7,41 (ì, 4Í), 7,76 (ä, 2Í), 7,88 (ä, 2Í), 8,52 (ñ, 1Í)

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-(4-
ìåòàíñóëüôîíèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñïîñîá
À

2 401,10 2,10 d6-ÄÌÑÎ 1,00 (ò, 6Í), 3,26 (ñ, 3Í), 3,51 (øèð. ñ, 2Í), 3,63 (øèð.
ñ, 2Í), 5,50 (øèð. ñ, 1Í), 7,53 (øèð. ñ, 2Í), 7,64 (øèð. ñ, 2Í),
7,83 (ä, 2Í), 8,02 (ä, 2Í), 9,48 (øèð. ñ, 1Í), 11,10 (øèð.ñ, 1Í)

1-(3-Õëîð-4-ôòîðôåíèë)-N3-(4-
äèýòèëàìèíîôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñïîñîá
À*

3 375,12 2,10 d6-ÄÌÑÎ 0,991 (ò, 6Í), 3,46-3,51 (ì, 2Í), 3,39-3,60 (ì, 2Í), 6,66
(ñ, 1Í), 7,47 (ä, 2Í), 7,54-7,61 (ì, 2Í), 7,70 (ä, 2Í), 7,76-7,78
(äö, 1Í), 9,44 (ñ, 1Í), 10,90 (ñ, 1Í)

3-[5-(Àìèíî-3-(3,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

Ñïîñîá
À*

2 337,10 2,70 d6-ÄÌÑÎ 3,68 (ñ,3H), 3,76 (ñ, 3H), 6,70 (ñ, 2H), 6,84 (ä, 1H),
7,10-7,12 (ää, 1H), 7,28 (ä, 1H), 7,66-7,72 (ì, 2H), 7,92-7,94
(ì, 1Í), 7,97 (ñ, 1H), 8,77 (ñ, 1H)

N-{4-[5-Àìèíî-1-(6-ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]ôåíèëàöåòàìèä

Ñïîñîá
À

1 324,14 2,54 d6-ÄÌÑÎ 2,00 (ñ, 3H), 2,50 (ñ, 3H), 7,06 (ä, 1H), 7,43 (ä,
2H), 7,51-7,54 (ì, 3H), 7,67 (ñ, 2H), 7,84 (ò, 1H), 8,99 (ñ,
1Í), 9,73 (ñ,1Í)

N3-(2-Ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 301,15 3,21 d6-ÄÌÑÎ 3,74 (ñ, 3H), 6,74-6,77 (ää, 1Í), 6,84-6,87 (ää, 1Í),
7,18-7,21 (ì, 1H), 7,63 (ä, 1H), 7,67 (ñ, 2H), 7,93-7,98 (ì,
2H), 8,29 (ñ, 1H), 8,39-8,40 (ì, 1Í)

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(6-ìåòèëïèðèäèí-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 327,16 3,47 d6-ÄÌÑÎ 2,50 (ñ, 3H), 3,73 (ñ, 3H), 3,85 (ñ, 3H), 6,52-6,54
(ää, 1H), 6,62 (ä, 2H), 7,06 (ä, 1H), 7,10 (ñ, 1H), 7,48 (ä,
1H), 7,69 (ñ, 2H), 7,84 (ò, 1Í), 8,01 (ä, 1Í)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

2 313,15 3,28 d6-ÄÌÑÎ 3,77 (ñ, 3H), 3,81 (ñ, 3H), 6,62 (ä, 1H), 7,02 (ò,
1H), 7,21-7,24 (ì, 1H), 7,59 (ñ, 1H), 7,70-7,71 (ì, 3H), 7,86
(ä, 1H), 7,96-8,00 (ì, 1H), 8,41-8,42 (ì, 1Í)

6-[5-Àìèíî-3-(2,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]íèêîòèíàìèä

Ñïîñîá
À

1 338,10 3,40 d6-ÄÌÑÎ 3,74 (ñ, 3H), 3,84 (ñ, 3H), 6,00 (ä, 1H), 6,62 (ñ,
1H), 7,35 (ñ, 1H), 7,75 (ä, 1H), 7,84 (ñ, 2H), 7,98 (ä, H),
8,37 (ä, 1H), 8,83 (ñ, 1Í)

N3-(4-Ìåòîêñè-2-ìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 297,10 2,90 d6-ÄÌÑÎ 2,24 (ñ, 3H), 3,71 (ñ, 3H), 6,72-6,74 (ì, 2H), 7,16-
7,18 (ì, 1H), 7,56 (ä, 1H), 7,61 (ñ, 2H), 7,66 (ä, 1H), 7,70
(ñ, 1H), 7,91-7,94 (ì, 1Í), 8,38-8,39 (ì, 1Í)

N3-(4-Äèýòèëàìèíî-2-ìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 338,20 1,75 d6-ÄÌÑÎ 1,06 (ò, 6H), 2,20 (ñ, 3H), 3,27 (êâ., 4H), 6,48-6,50
(ì, 2H), 7,15 (ò, 1Í), 7,44 (ä, 1Í), 7,50 (ñ, 1Í), 7,53 (ä,
1H), 7,56 (ñ, 2H), 7,88-7,91 (ì, 1H), 8,36 (ä, 1H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-î-òîëèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

2 267,20 3,27 d6-ÄÌÑÎ 2,27 (ñ, 3H), 6,86 (ò, 1H), 7,11-7,16 (ì, 2H), 7,19-
7,21 (ì, 1H), 7,64 (ä, 1H), 7,66 (ñ, 2H), 7,83 (ñ, 1H), 7,94-
7,97 (ì, 2H),8,40-8,41 (ì, 1H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-5,6,7,8-òåòðàãèäðîíàôòàëèí-
1èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 307,10 3,90 d6-ÄÌÑÎ 1,67-1,69 (ì, 2H), 1,75-1,77 (ì, 2H), 2,63-2,66 (ì,
2H), 2,70-2,72 (ì, 2H), 6,68 (ä, 1H), 7,04 (ò, 1H), 7,18-7,21
(ì, 1H), 7,60-7,65 (ì, 4H), 7,77 (ä, 1H), 7,93-7,95 (ì, 1H),
8,39-8,40 (ì, 1Í)

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(6-ìåòèë-4-
òðèôòîðìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 395,10 4,30 d6-ÄÌÑÎ 2,62 (ñ, 3H), 3,74 (ñ, 3H), 3,84 (ñ, 3H), 6,55-6,57
(ì, 1H), 6,61-6,62 (ì, 1H), 7,25 (ñ, 1H), 7,44 (ñ,1Í), 7,62
(ñ, 1Í), 7,75 (ñ, 2H), 7,93 (ä, 1H)

N3-(2-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 368,20 2,30 d6-ÄÌÑÎ 3,05 (ò, 4H), 3,74 (ò, 4Í), 3,85 (ñ, 3H), 6,50-6,52
(ää, 1H), 6,61 (ä, 1H), 7,09 (ñ, 1H), 7,19-7,21 (ì, 1H), 7,67-
7,68 (ì, 3H), 7,95-7,98 (ì, 2H), 8,39-8,40 (ì, 1Í)

N3-(2-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(6-
ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 436,10 3,10 d6-ÄÌÑÎ 3,05-3,07 (ì, 4H), 3,74-3,76 (ì, 4H), 3,85 (ñ, 3H),
6,50-6,52 (ì, 1H), 6,66 (ä, 1H), 7,25 (ñ, 1H), 7,60 (ñ, 2H),
7,71 (ä, 1H), 7,95 (ä, 2H), 8,24 (ò, 1Í)

1-(6-Ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 406,10 2,83 d6-ÄÌÑÎ 3,00 (ò, 4H), 3,74 (ò, 4H), 6,89 (ä, 2H), 7,52 (ä, 2H),
7,58 (ñ, H), 7,70 (ä, 1H), 7,95 (ä, 1H), 8,25 (ò, 1Í), 8,96 (ñ, 1H)

N3-(2-Õëîðôåíèë)-1-(6-ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
F

2 355,10 4,35 d6-ÄÌÑÎ 6,96-6,99 (ì, 1H), 7,32-7,36 (ì, 1H), 7,44-7,45 (ì,
1H), 7,68 (ñ, 2H), 7,65 (ä, 1H), 7,98-7,99 (ì,2H), 8,23-8,28 (ì, 2H)

6-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]íèêîòèíîíèòðèë

Ñïîñîá
F

3 363,20 2,16 d6-ÄÌÑÎ 3,17 (øèð.ñ, 4H), 3,80 (øèð., 4H), 7,10 (øèð. ñ, 2H),
7,58 (ä, 2H), 7,76 (ä, 1H), 7,85 (øèð. ñ, 2H), 8,38-8,41 (ì,
1H), 8,84 (ä, 1H), 9,21 (øèð. ñ, 1H)

6-[5-Àìèíî-3-(2-õëîðôåíèëàìèíî)[1,2,4]òðèàçîë-
1-èë]íèêîòèíîíèòðèë

Ñïîñîá
F

3 312,11 3,72 d6-ÄÌÑÎ 6,97-7,00 (ì, 1Í), 7,32-7,36 (ì, 1H), 7,43-7,45 (ì,
1H), 7,78 (ä, 1H), 7,92 (ñ, 2H), 8,21-8,23 (ì, 1H), 8,38-8,41
(ì, 1H), 8,85 (ä, 1H)
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N3-(2,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(6-
òðèôòîðìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
F

2 381,11 4,03 d6-ÄÌÑÎ 3,75 (ñ, 3H), 3,82 (ñ, H), 6,43-6,45 (ì, 1H), 6,91 (ä,
1H), 7,50 (ñ, 1H), 7,67 (ñ, 2H), 7,74 (ä, 1H), 7,85 (ä, 1H),
7,93 (ä, 1H), 8,30 (ò, 1H)

6-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]íèêîòèíàìèä

Ñïîñîá
À

3 381,20 1,50 d6-ÄÌÑÎ 3,16 (øèð.ñ, 4H), 3,80 (øèð. ñ, 4H), 7,09 (øèð. ñ,
2H), 7,57-7,59 (ì, 3H), 7,71 (ä, 1Í), 7,79 (øèð.ñ, 2H), 8,14
(øèð. ñ, 1H), 8,37-8,39 (ì, 1H), 8,86-8,87 (ì, 1H), 9,10 (øèð. ñ, 1H)

N3-(2-Õëîð-5-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 317,10 3,80 d6-ÄÌÑÎ 3,80 (ñ, 3H), 6,53-6,55 (ì, 1H), 7,23-7,26 (ì, 1H),
7,32 (ä, 1H), 7,65 (ä, 1H), 7,71 (ñ, 1H), 7,78 (ñ, 2H), 7,98-
8,02 (ì, 2H), 8,42-8,44 (ì, 1H)

6-[5-Àìèíî-3-(2,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]íèêîòèíîíèòðèë

Ñïîñîá
F

3 338,14 3,43 d6-ÄÌÑÎ 3,74 (ñ, 3H), 3,81 (ñ, 3H), 6,43-6,46 (ää,1Í), 6,91
(ä, 1H), 7,54 (ñ, 1H), 7,71 (ä, 1H), 7,83 (ä, 1H), 7,90 (ñ,
2H), 8,41-8,44 (ää, 1H), 8,69 (ä, 1H)

N3-(2,4-Äèìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 381,10 3,90 d6-ÄÌÑÎ 3,90 (ñ, 3H), 3,97 (ñ, 3H), 6,91 (ñ, 1H), 7,21-7,23
(ì, 1H), 7,53 (ñ, 1H), 7,58 (ä, 1H), 7,74 (ñ, 2H), 7,99-8,03
(ì, 1H), 8,41-8,42 (ì, 1Í), 8,44 (ñ, 1H)

N3-(2,5-Äèìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 398,20 2,14 d6-ÄÌÑÎ 2,93-2,95 (ì, 4H), 3,71-3,73 (ì, 4H), 3,82 (ñ, 3H),
3,83 (ñ, 3H), 6,63 (ñ, 1H), 7,20-7,23 (ì, 2H), 7,65 (ä, 1H),
7,72 (ñ, 2H), 7,97-8,00 (ì, 2H), 8,40-8,41 (ì, 1H)

4-{5-Àìèíî-3-[3,5-äèìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-
èëýòîêñè)ôåíèëàìèíî][1,2,4]òðèàçîë-1-èë}
áåíçîíèòðèë

Ñïîñîá
Ñ

1 466,30 1,80 d6-ÄÌÑÎ 2,46 (øèð. ñ, 4H), 2,58 (ò, 2H), 3,56-3,58 (ì, 4H),
3,74 (ñ, 6H), 3,86 (ò, 2H), 6,80 (ñ, 2H), 6,99 (ñ, 2H), 7,80
(ä, 2H), 7,94 (ä, 2H), 8,95 (ñ, 1Í)

N3-[2,5-Äèìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-
èëýòîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá
À

1 442,20 1,90 d6-ÄÌÑÎ 2,49-2,50 (ì, 4H), 2,66 (ò, 2H), 3,58-3,60 (ì, 4H),
3,80 (ñ, 3H), 3,82 (ñ, 3H), 4,06 (ò, 2H), 6,78 (ñ, 1H), 7,19-
7,22 (ì, 2H), 7,65 (ä, 1Í), 7,71 (ñ, 2H), 7,96-8,0 (ì, 2H),
8,40-8,41 (ì, 1Í)

4-{5-Àìèíî-3-[3,5-äèìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-
èëýòîêñè)ôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë}
áåíçîíèòðèë

Ñïîñîá
Ñ*

3 466,21 1,93 d6-ÄÌÑÎ 3,22-3,24 (ì, 2H), 3,53-3,60 (ì, 4H), 3,72-3,74 (ì,
2H), 3,77 (ñ, 3H), 3,82 (ñ, 3H), 4,02-4,04 (ì, 2H), 4,26-4,28
(ì, 2H), 6,86 (ñ, 3H), 7,34 (ñ, 1Í), 7,78-7,79 (ì, 2H), 7,94-
7,97 (ì, 2H), 7,98 (ñ, 1Í), 10,0 (ñ, 1Í)

6-{5-Àìèíî-3-[2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë}íèêîòèíàìèä

Ñïîñîá
Ñ

3 411,06 d6-ÄÌÑÎ 3,13 (øèð. ñ, 4H), 3,78 (øèð. ñ, 4H), 3,87 (ñ, 3H),
6,62 (øèð. ñ, 1Í), 6,75 (øèð. ñ, 1Í), 7,37 (ñ, 1Í), 7,57 (ñ,
1Í), 7,71 (ä, 1Í), 7,91 (ñ, 2H), 8,00 (ä,1Í), 8,16 (ñ, 1Í),
8,37-8,39 (ì, 1Í), 8,86-8,87 (ì, 1Í)

6-[5-Àìèíî-3-[2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë}
íèêîòèíîíèòðèë

Ñïîñîá
Ñ

2 393,10 2,58 d6-ÄÌÑÎ 3,06 (ñ, 4H), 3,74 (ñ, 4H), 3,85 (ñ, 3H), 6,50-6,52
(ì, 1Í), 6,66 (ñ, 1Í), 7,30 (ñ, 1Í), 7,73-7,74 (ì, 1Í), 7,83
(ñ, 2H), 7,92-7,94 (ì, 1Í), 8,37-8,38 (ì, 1Í), 8,82 (ñ, 1Í)

1-(6-Ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñïîñîá 352,25 2,31 d6-ÄÌÑÎ 2,50 (ñ, 3H), 2,99 (ò,4H), 3,73 (ò, 4H), 6,88 (ä, 2H),
7,05 (ä, 1H), 7,47 (ä, 1H), 7,51 (ä, 2H), 7,65 (ñ, 2H), 7,84
(ò, 1H), 8,80 (ñ, 1H)

N3-(4-Ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 283,1 3,12 ÄÌÑÎ(d6): 8,95 (øèð.ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,99 (òä, 1H), 7,8
(ì, 2H), 7,69 (ä, 1Í), 7,55 (ì, 2H), 7,21 (ää, 1H), 6,86 (ì,
2H), 3,70 (ñ, 3H)

N3-(3-Ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 283,10 3,19 ÄÌÑÎ(d6): 9,18 (øèð.ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,8
(ì, 2H), 7,68 (ä, 1H), 7,37 (ì, 1H), 7,24 (ää, 1H), 7,15 (ì,
2H), 6,43 (ì, 1H), 3,75 (ñ, 3H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)áåíçîéíîé êèñëîòû

À 3 311,1 3,26
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,74 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,87 (ä,
2H), 7,77 (øèð., ñ, 2H), 7,75 (ä, 1H), 7,72 (ä, 2H), 7,24 (ää,
1H), 3,80 (ñ, 3H)

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)áåíçàìèä

À 3 296,1 2,23 ÄÌÑÎ(d6): 9,30 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,03 (ì, 1H), 8,01 (òä,
1H), 7,86 (øèð.ñ, 1H), 7,84 (äò, 1H), 7,77 (øèð. ñ, 2H), 7,73
(ä, 1H), 7,31 (ì, 2H), 7,27 (øèð. ñ, 1H), 7,23 (ää, 1H)

4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-áåíçîëñóëüôîíàìèä

À 3 332,1 2,36 ÄÌÑÎ(d6): 9,66 (ñ, 1H), 8,43 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1Í), 7,73 (ì,
7H), 7,23 (ää, 1H), 7,12 (øèð. ñ, 2H),

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)áåíçîëñóëüôîíàìèä

À 3 332,1 2,47 ÄÌÑÎ(d6): 9,54 (ñ, 1H), 8,43 (ää, 1H), 8,19 (ò, 1H), 8,00 (òä,
1H), 7,80 (ää, 1H), 7,75 (ì, 2H), 7,73 (ä, 1H), 7,44 (ò, 1H),
7,32 (ñ, 2H), 7,30 (ä, 1Í), 7,23 (ää, 1H)

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 313,2 3,16 ÄÌÑÎ(d6): 8,44 (ää, 1H), 8,17 (øèð.ñ, 2H), 8,01 (òä, 1H), 7,99
(ä, 1H), 7,72 (ä, 1H), 7,63 (øèð.ñ, 1H), 7,28 (ää, 1H), 6,65
(ä, 1H), 6,55 (ää, 1H), 3,86 (ñ, 3H), 3,73 (ñ, 3H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ôòîðôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 330,2 2,90
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,60 (ñ, 1H), 7,54 (òä, 1H), 7,46 (ì, 1H), 7,40 (ò,
1H), 7,22 (ò, 1H), 7,38 (ä, 1H), 7,06 (ää, 1H), 6,79 (ä, 1Í),
6,31 (ñ, 2H), 3,68 (ñ, 3H), 3,63 (ñ, 3H)

N-[4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3-èëàìèíî)ôåíèë]àöåòàìèä

À 3 338,1 3,09 ÄÌÑÎ(d6): 9,74 (ñ, 1H), 9,05 (ñ, 1H), 8,40 (ää, 1H), 7,97 (òä,
1H), 7,73 (ä, 1H, ì, 2H), 7,53 (ä, 2H), 7,45 (ä, 2H), 7,20
(ää, 1H), 2,03 (ñ, 3H)

N-[3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3-èëàìèíî)ôåíèë]àöåòàìèä

À 3 310,2 2,77
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,86 (ñ, 1H, NH), 9,13 (ñ, 1H, NH), 8,41 (ää, 1H),
7,99 (ì, 2H), 7,84 (ä, 1Í), 7,75 (ì, 2H, NH2), 7,24 (ä, 1H),
7,22 (ää, 1H), 7,13 (ò, 1H), 7,09 (ä, 1Í), 2,07 (ñ, 3H, CH3)

1-(2-Õëîðôåíèë)-N3-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 346,2 2,90
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,55 (ñ, 1H), 7,65 (ì, 1H), 7,53 (ì, 1H), 7,49 (ì,
2H), 7,17 (ä, 1Í), 7,07 (ää, 1Í), 6,78 (ä, 1H), 6,20 (ñ, 2H),
3,68 (ñ, 3H), 3,65 (ñ, 3H), CDCl3: 7,5 (ì, 2H), 7,4 (ì, 2H),
7,1 (ä, 1Í), 6,9 (ää, 1H), 6,7 (ä, 1Í), 6,6 (øèð.ñ, 1Í), 3,8
(ñ, 3H), 3,7 (ñ, 3H)

Ñòðàíèöà: 188
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N3-[4-Ìåòîêñè-3-(2-ìåòîêñèýòîêñè)ôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 357,2 2,96 ÄÌÑÎ(d6): 8,88 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (òä, 1H), 7,68 (ì,
3H), 7,36 (ä, 1H), 7,21 (ää, 1H), 7,18 (ää, 1H), 6,89 (ä, 1H),
4,08 (ò, 2H), 3,71 (ñ, 3H), 3,70 (ò, 2H), 3,33 (ñ, 3H)

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(2-ìåòîêñèýòîêñè)ôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 357,2 2,83 ÄÌÑÎ(d6): 8,90 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (òä, 1H), 7,68 (ì,
3H), 7,40 (ä, 1H), 7,21 (ää, 1H), 7,12 (ää, H), 6,86 (ä, 1H),
3,99 (ò, 2H), 3,78 (ñ, 3H), 3,63 (ò, 2H), 3,32 (ñ, 3H)

N3-[3,4-Áèñ-(2-ìåòîêñèýòîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-
2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 401,2 2,90 ÄÌÑÎ(d6): 8,91 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,98 (òä, 1H), 7,68 (ì,
3H), 7,39 (ä, 1H), 7,21 (ää, 1H), 7,14 (ää, 1H), 6,89 (ä, 1H),
4,11 (ò, 2H), 4,03 (ò, 2H), 3,70 (ò, 2H), 3,62 (ò, 2H), 3,35
(ñ, 3H), 3,32 (ñ, 3H)

N3-Ôåíèë-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 253,1 3,21 ÄÌÑÎ(d6): 9,12 (ñ, 1H), 8,41 (ää, H), 7,98 (òä, 1H), 7,70 (ä,
1H), 7,68 (øèð., ñ, 2H), 7,63 (ä, 2H), 7,25 (ò, 2H), 7,21 (ää,
1H), 6,82 (ò, 1H)

N3-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 313,1 3,19
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,08 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,70 (ñ,
2H), 7,64 (ä, 1H), 7,23 (ää, 1H), 6,90 (ä, 2H), 6,03 (ò, 1H), 6,73 (ñ, 6H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 321,1 3,86 ÄÌÑÎ(d6): 9,58 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,03 (ñ, 1H), 8,01 (òä,
1H), 7,87 (ää, 1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,66 (ä, 1H), 7,48 (ò, 1H),
7,23 (ää, 1H), 7,15 (ä, 1H)

N3-(4-Áóòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 325,2 3,55
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,88 (ñ, 1H), 8,40 (ää, 1H), 7,97 (òä, 1Í), 7,67 (ì,
3H), 7,52 (ä, 2H), 7,17 (ää, 1H), 6,81 (ä, 2H), 3,90 (ò, 2H),
1,67 (ì, 2H), 1,42 (ì,2H), 0,93 (ò, 3H)

N3-(3,5-Äèôòîðôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 289,1 3,37
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,41 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1Í), 7,75 (ì,
3H), 7,68 (ä, 1Í), 7,30 (ì, 2H), 7,23 (ää, 1H)

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ* 3 360,1 2,97
(À)

1H-ÄÌÑÎ(d6): 8,71 (ñ, 1H), 7,56 (òä, 1H), 7,46 (ì, 1H), 7,41
(òä, 1H), 7,32 (òä, 1H), 6,92 (ñ, 2H), 6,34 (ñ, 2H), 3,68 (ñ,
6H), 3,55 (ñ, 3H)

4-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 367,2 3,08
(À)

1H-ÄÌÑÎ(d6): 8,95 (ñ, 1H), 7,94 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,00
(ñ, 2H), 6,80 (ñ,2H), 3,82 (ñ,6H), 3,56 (ñ, 3H), 8,93 (1H),
7,93 (J=8,7, 2H), 7,79 (J=8,7, 2H), 6,98 (2H), 6,79 (2H), 3,73
(6H), 3,57 (3H), (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,99 (ñ, 1H), 7,95 (ä,2H), 7,80 (

4-[3-Àìèíî-5-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 367,2 2,83
(À)

1H-ÄÌÑÎ(d6): 8,95 (ñ, 1H), 7,94 (ä, 2H), 7,73 (ä, 2H), 6,83
(ñ, 2H), 5,60 (ñ, 2H), 3,73 (ñ, 6H), 3,60 (ñ, 3H)

N3-(4-Õëîð-2,5-äèìåòîêñèôåíèë)1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 347,1 3,57
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,44 (äää, 1H), 8,17 (ñ, 1H), 8,01 (òä, 1H), 7,88
(øèð. ñ, 2H, NH2), 7,70 (ñ, 1H), 7,68 (ä, 1H), 7,25 (äää, 1H),
7,08 (ñ, 1H), 3,90 (ñ, 3H), 3,83 (ñ, 3H)

N3-(5-Õëîð-2-ìåòîêñèôåíèë)1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 313,1 3,34 ÄÌÑÎ(d6): 8,45 (ää, 1H), 8,22 (ä, 1H), 8,05 (òä, 1H), 7,97 (ì,
2H), 7,81 (ñ, 1H), 7,66 (ä, 1H), 7,28 (ää, 1H), 7,00 (ä, 1H),
6,92 (ää, 1H), 3,89 (ñ, 3H)

2-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-4-òðåò-áóòèëôåíîë

À 3 325,2 3,53 ÄÌÑÎ(d6): 11,17 (ñ, 1H), 9,85 (ñ, 1H), 8,49 (ä, 1H), 8,42 (ä,
1H), 7,98 (ò, 1H), 7,59 (ä, 1H), 7,20 (ò, 1H), 6,83 (ä, 1H),
6,78 (ä, 1H), 5,70 (øèð.ñ, 2H), 1,28 (ñ, 9H)

N3-(2-Ìåòîêñè-5-íèòðîôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 328,1 3,51 ÄÌÑÎ(d6): 9,20 (ä, 1H), 8,45 (ä, 1H), 8,10 (ñ, 1H), 8,06 (ò,
1H), 7,87 (ää, 1H), 7,81 (ñ, 2H), 7,69 (ä, 1H), 7,26 (ò, 1Í),
7,20 (ä, 1Í), 4,00 (ñ, 3H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-4-ìåòîêñèáåíçîéíîé
êèñëîòû

À 3 341,1 3,29 ÄÌÑÎ(d6): 8,90 (ä, 1H), 8,43 (ä, 1H), 8,03 (òä, 1H), 7,78 (ñ,
2H), 7,69 (ä, 1H), 7,64 (ñ, 1H), 7,55 (ää, 1H), 7,25 (ää, 1H),
7,11 (ä, 1H), 3,92 (ñ, 3H), 3,84 (ñ, 3H)

N3-(2-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 351,2 4,00 ÄÌÑÎ(d6): 8,56 (ä, 1H), 8,44 (ä, H), 8,05 (òä, 1H), 7,86 (ñ,
1H), 7,84 (ì, 2H), 7,61 (ä, 1H), 7,25 (ä, 1H), 7,24 (ä, 1H),
7,17 (ää, 1H), 3,97 (ñ, 3H)

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)áèôåíèë-4-îë

À 3 345,1 3,47 ÄÌÑÎ(d6): 11,30 (ñ, 1H), 10,32 (øèð.,ñ, 1H), 8,66 (ä, 1H),
8,45 (ää, H), 8,00 (òä, 1H), 7,61 (ä, 1H), 7,57 (ì, 2H), 7,45
(ò, 2H), 7,30 (ò, 1H), 7,23 (òä, 1H), 7,13 (ää, 1H), 6,98 (ä,
1Í), 5,80 (ì, 2H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(2,3,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 343,1 3,21 ÄÌÑÎ(d6): 8,46 (ää, 1H), 8,10 (ì, 2H), 8,04 (òä, 1H), 7,95
(øèð.,ñ, 1Í), 7,69 (ä, 1H), 7,53 (ä, 1H), 7,28 (ää, H), 6,25
(ä, 1H), 3,82 (ñ, 3H), 3,79 (ñ, 3H), 3,72 (ñ, 3H)

N3-(2,5-äèôòîðôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ 3 289,1 3,70 ÄÌÑÎ(d6): 9,03 (ñ, 1H), 8,43 (ää, 1H), 8,12 (äää, 1H), 8,01
(òä, 1H), 7,80 (øèð.,ñ, 2H), 7,68 (ä, 1H), 7,25 (ää, 1H), 7,20
(äää, 1H), 6,69 (ì, 1H)

N3-(2-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðôåíîêñèôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 367,2 3,90
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,43 (ää, 1H), 8,25 (ä, 1H), 8,02 (òä, 1H), 7,85
(øèð., ñ, 2H, NH2), 7,81 (ñ, 1Í, NH), 7,62 (ä, 1H), 7,26 (ää,
1Í), 7,06 (ä,1Í), 6,85 (ää, 1Í), 3,90 (ñ, 3H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(2-äèôòîðìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 337,10 3,90 ÄÌÑÎ(d6): 8,63 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,35 (ää, 1Í), 8,00
(òä, 1Í), 7,74 (øèð.,ñ, 2H), 7,71 (ä, 1H), 7,34 (òä,1Í), 7,31
(ää,1Í), 7,23 (ää, 1Í), 6,98 (òä, 1H)

N3-(2-Èçîïðîïîêñè-5-ìåòîêñôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ 3 341,1 3,82 ÄÌÑÎ(d6): 8,43 (ää, 1H), 8,02 (òä, 1H), 7,86 (ì, 2H, NH2),
7,85 (ä, 1H), 7,67 (ä, 1H), 7,33 (ñ, 1H), 7,25 (ää, 1H), 6,94
(ä, 1H), 6,42 (ää, 1H), 4,55 (ì, 1H), 3,74 (ñ, 3H), 1,28 (ñ,
3H), 1,26 (ñ, 3H)

N3-(2-Ôòîð-5-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ 3 356,2 3,24 8,49 (ì, 1H), 8,40 (ä, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,90 (ää, 1H), 7,76
(øèð.,ñ, 2H), 7,61 (ä, 1H), 7,22 (ää, 1H), 7,05 (ää, 1H), 6,50
(ì, 1H), 3,78 (ì, 4H), 3,09 (ì, 4H)

4-[5-Àìèíî-3-(3,5-äèèçîïðîïîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 393,2 4,00
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,92 (ñ, 1H), 7,95 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 6,77 (ñ,
2H), 6,76 (ì, 2H), 5,95 (ñ, 1H), 4,47 (ì, 2H), 1,21 (ñ, 6H), 1,22 (ñ, 6H)
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4-[5-Àìèíî-3-(3,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 335,2
(Ì-1)

3,11 ÄÌÑÎ(d6): 9,00 (ñ, 1H), 7,94 (ä, 2H), 7,79 (ä, 2H), 6,83 (ä,
2H), 6,77 (ì, 2H), 6,00 (ò, 1H), 3,70 (ñ, 6H)

3-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 365,2
(Ì-1)

2,74 ÄÌÑÎ (d6): 8,86 (ñ, 1Í), 7,98 (ì, 1Í), 7,94 (äò, 1Í), 7,72 (äò,
1Í), 7,68 (ò, 1Í), 6,97 (ñ, 2Í), 6,75 (ì, 2Í), 3,75 (ñ, 6Í), 3,58 (ñ, 3Í)

N-{3-Àöåòèëàìèíî-5-[5-àìèíî-1-(4-öèàíîôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òèàçîë-3-èëàìèíî]ôåíèë}àöåòàìèä

Ñ* 3 341,2 2,05 ÄÌÑÎ (d6): 9,76 (ñ, 2Í), 8,97 (ñ, 1Í), 7,93 (ä, 2Í), 7,90 (ä,
2Í), 7,54 (ñ, 2Í), 7,40 (ñ, 1Í), 6,71 (ñ, 2Í), 2,02 (ñ, 6Í)

4-[5-Àìèíî-3-(3,5-äèìåòîêñè-4-ìåòèëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 351,3 3,50 ÄÌÑÎ (d6): 8,92 (ñ, 1Í), 7,93 (ä, 2Í), 7,80 (ä, 2Í), 6,97 (ñ,
2Í), 6,8 (øèð. ñ, 2Í), 3,74 (ñ, 6Í), 1,91 (c, 3Í),

N3-(3-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 368,3 1,79 ÄÌÑÎ (d6): 9,35 (øèð. ñ, 1Í), 8,42 (ää, 1Í), 8,00 (òä, 1Í), 7,77
(ì, 2Í), 7,70 (ä, 1Í), 7,61 (ñ, 1Í), 7,32 (ì, 1Í), 7,22 (ì, 2Í),
3,94 (ñ, 3Í), 3,90 (ì, 4Í), 3,38 (ì, 4Í),

4-[5-Àìèíî-3-(3-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 392,2 1,79 ÄÌÑÎ (d6): 9,18 (øèð. ñ, 1Í), 7,94 (ä, 2Í), 7,80 (ä, 2Í), 7,47
(ñ, 1Í), 7,18 (øèð. ñ, 2Í), 6,81 (ì, 2Í), 3,78 (ì, 7Í), 3,90 (ì,
4Í), 3,20 (ì, 4Í)

N3-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ôòîðôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D* 3 386,3 3,90 ÄÌÑÎ(d6): 8,73 (ñ, 1H), 7,54 (òä, 1H), 7,48 (ì, 1H), 7,40 (ò, 1H),
7,32 (ò, 1Í), 6,68 (ä, 2H), 6,4 (ì, 2H), 5,59 (ì, 1H), 4,46 (ì,
2H), 1,23 (ñ, 6H), 1,21 (ñ, 6H)

N3-(3-Èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 396,3 2,42 ÄÌÑÎ(d6): 9,27 (ñ, 1H, NH), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,73 (ì,
2H, NH2), 7,63 (ä, 1H), 7,60 (ñ, 1H), 7,22 (ì, 2H), 7,14 (ä, 1H),
4,69 (ì, 1H), 3,90 (ì, 4H), 3,38 (ì, 4H), 1,42 (ä, 6H)

4-[5-Àìèíî-3-(3-èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîíèë-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 420,3 2,31 ÄÌÑÎ(d6): 9,20 (ñ, 1H, NH), 7,96 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,54 (ñ,
1H), 7,20 (ì, 1H), 7,11 (ää, 1H), 6,82 (ì, 2H), 4,64 (ì, 1H), 3,88
(ì, 4H), 3,34 (ì, 4H), 1,38 (ä, 6H)

N3-(3-Èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèë)-
1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D* 3 410,3 3,00
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,36 (ñ, 1H, NH), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,70 (ì,
2H, NH2), 7,65 (ä, 1H), 7,62 (ä, 1H), 7,30 (ä, 1H), 7,23 (ää, 1H),
7,12 (ää, 1H), 4,63 (ì, 1H), 4,20 (ñ, 2H), 3,97 (ä, 2H), 3,65 (ò,
2H), 3,31 (ä, 2H), 3,10 (ì, 2H), 1,41 (ñ, 3H), 1,40 (ñ,

4-[5-Àìèíî-3-(3-èçîïðîêñè-4-ìîðôîëèí-4-
èëìåòèëôåíèëàìèíî)[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

D* 3 434,3 3,02 ÄÌÑÎ(6): 9,30 (ñ, 1H),7,95 (ä, 2H), 7,79 (ä, 2H), 7,58 (ä, 1H),
7,28 (ä, 1H), 7,08 (ää, 1H), 6,80 (øèð., ñ, 2H, NH2), 4,60 (ì, 1H),
4,18 (ä, 2H), 3,96 (ä, 2H), 3,64 (ò, 2H), 7,30 (ä, 2H), 3,10 (êâ.,
2H), 1,38 (ä, 6H),

N3-[4-(1-Ìåòèëïèðèäèí-4-èë)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 350,3 2,74
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,06 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,98 (òä, 1H), 7,70 (ä, 1H),
7,69 (ì, 2H), 7,58 (ä, 2H), 7,20 (ää, 1H), 7,10 (ä, 2H), 3,50 (ä,
2H), 3,06 (ì, 2H), 2,81 (ä, 3H), 2,70 (òò, 1H), 2,00 (ä, 2H), 1,80 (ì, 2H)

5-[5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-2-ìîðôîëèí-4-èëáåíçîíèòðèë

D 3 363,3 3,20 ÄÌÑÎ(d6): 9,32 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,95 (ä, 1H),
7,80 (ää, 1H), 7,74 (ì, 2H), 7,65 (ä, 1H), 7,21 (ää, 1H), 7,18 (ä,
1H), 3,76 (ì, 4H), 3,02 (ì, 4H)

N3-(4-Ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 283,1 3,12 ÄÌÑÎ(d6): 8,95 (øèð. ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,99 (òä, 1H), 7,8 (ì,
2H), 7,69 (ä, 1H), 7,55 (ì, 2H), 7,21 (ää, 1H), 6,86 (ì, 2H), 3,70 (ñ, 3H)

N3-(3-Ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 283,10 3,19 ÄÌÑÎ(d6): 9,18 (øèð. ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,8 (ì,
2H), 7,68 (ä, 1H), 7,37 (ì, 1H), 7,24 (ää, 1H), 7,15 (ì, 2H), 6,43
(ì, 1Í), 3,75 (ñ, 3H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)áåíçîéíîé êèñëîòû

À 3 311,1 3,26
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,74 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,87 (ä, 2H),
7,77 (øèð. ñ, 2H), 7,75 (ä, 1H), 7,72 (ä, 2H), 7,24 (ää, 1Í), 3,80 (ñ, 3H)

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)áåíçàìèä

À 3 296,1 2,23 ÄÌÑÎ(d6): 9,30 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,03 (ì, 1H), 8,01 (òä, 1H),
7,86 (øèð. ñ, 1H), 7,84 (äò, 1H), 7,77 (øèð. ñ, 2H), 7,73 (ä, 1H),
7,31 (ì, 2H), 7,27 (øèð. ñ, 1H), 7,23 (ää, 1H),

4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-áåíçîëñóëüôîíàìèä

À 3 332,1 2,36 ÄÌÑÎ(d6): 9,66 (ñ, 1H), 8,43 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,73 (ì, 7H),
7,23 (ää, 1Í), 7,12 (øèð. ñ, 2H)

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)áåíçîëñóëüôîíàìèä

À 3 332,1 2,47 ÄÌÑÎ(d6): 9,54 (ñ, 1H), 8,43 (ää, 1H), 8,19 (ò, 1H), 8,00 (òä, 1Í),
7,80 (ää, 1Í), 7,75 (ì, 2H), 7,73 (ä, 1Í), 7,44 (ò, 1Í), 7,32 (ñ,
2H), 7,30 (ä, 1H), 7,23 (ää, 1Í),

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 313,2 3,16 ÄÌÑÎ(d6): 8,44 (ää, 1Í), 8,17 (øèð.,ñ, 2H), 8,01 (òä, 1Í), 7,99 (ä,
1Í), 7,72 (ä, 1Í), 7,63 (øèð.,ñ, 1Í), 7,28 (ää, 1Í), 6,65 (ä, 1Í),
6,55 (ää, 1Í), 3,86 (ñ, 3H), 3,73 (ñ, 3H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ôòîðôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 330,2 2,90
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,60 (ñ, 1H), 7,54 (òä, 1H), 7,46 (ì, 1H), 7,40 (ò, 1H),
7,22 (ò, 1H), 7,38 (ä, 1H), 7,06 (ää, 1H), 6,79 (ä, 1Í), 6,3l (ñ,
2H), 3,68 (ñ, 3H), 3,63 (ñ, 3H)

N-[4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3-èëàìèíî)ôåíèë]áåíçàìèä

À 3 338,1 3,09 ÄÌÑÎ(d6): 9,74 (ñ, 1H), 9,05 (ñ, 1H), 8,40 (ää, 1H), 7,97 (òä, 1H),
7,73 (ä, 1H, ì, 2H), 7,53 (ä, 2H), 7,45 (ä, 2H), 7,20 (ää, 1Í), 2,03 (ñ, 3H)

N-[3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3-èëàìèíî)ôåíèë]áåíçàìèä

À 3 310,2 2,77
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,86 (ñ, 1H, NH), 9,13 (ñ, 1H, NH), 8,41 (ää, 1H), 7,99
(ì, 2H), 7,84 (ä, 1H), 7,75 (ì, 2H, NH2), 7,24 (ä, 1H), 7,22 (ää,
1H), 7,13 (ò, 1Í), 7,09 (ä, 1Í), 2,07 (ñ, 3H, CHC)

1-(2-Õëîðôåíèë)-N3-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 346,2 2,90
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,55 (ñ, 1H), 7,65 (ì, 1H), 7,53 (ì, 1H), 7,49 (ì, 2H),
7,17 (ä, 1H), 7,07 (ää, 1H), 6,78 (ä, 1H), 6,20 (ñ, 2H), 3,68 (ñ,
3H), 3,65 (ñ, 3H), CDCl3: 7,5 (ì, 2H), 7,4 (ì, 2H), 7,1 (ä, 1Í), 6,9
(ää, 1H), 6,7 (ä, 1Í), 6,6 (øèð.ñ, 1H), 3,8 (ñ, 3H), 3,7 (ñ, 3H)

N3-[4-Ìåòîêñè-3-(2-ìåòîêñèýòîêñè)ôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 357,2 2,96 ÄÌÑÎ(d6): 8,88 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (òä, 1H), 7,68 (ì, 3H),
7,36 (ä, 1H), 7,21 (ää, 1H), 7,18 (ää, 1H), 6,89 (ä, 1H), 4,08 (ò,
2H), 3,71 (ñ, 3H), 3,70 (ò, 2H), 3,33 (ñ, 3H)
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N3-[3-Ìåòîêñè-4-(2-ìåòîêñèýòîêñè)ôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 357,2 2,83 ÄÌÑÎ(d6): 8,90 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,97 (òä, 1H), 7,68 (ì, 3H),
7,40 (ä, 1H), 7^1 (ää, 1H), 7,12 (ää, 1H), 6,86 (ä, 1H), 3,99 (ò,
2H), 3,78 (ñ, 3H), 3,63 (ò, 2H), 3,32 (ñ, 3H)

N3-[3,4-Áèñ-(2-ìåòîêñèýòîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 401,2 2,90 ÄÌÑÎ(d6): 8,91 (ñ, 1H), 8,41 (ää, 1H), 7,98 (òä, 1Í), 7,68 (ì, 3H),
7,39 (ä, 1H), 7,21 (ää, 1H), 7,14 (ää, 1H), 6,89 (ä, 1H), 4,11 (ò,
2H), 4,03 (ò, 2H), 3,70 (ò, 2H), 3,62 (ò, 2H), 3,35 (ñ, 3H), 3,32 (ñ, 3H)

N3-Ôåíèë-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 253,1 3,21 ÄÌÑÎ(d6): 9,12 (ñ, 1H), 8,41 (ää, H), 7,98 (òä, 1H), 7,70 (ä, 1H),
7,68 øèð., ñ, 2H), 7,63 (ä, 2H), 7,25 (ò, 2H), 7,21 (ää, 1Í), 6,82 (ò, 1H),

N3-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 313,1 3,19
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,08 (ñ, 1H), 8,41 (ää, H), 8,00 (òä, 1H), 7,70 (ñ, 2H),
7,64 (ä, 1H), 7,23 (ää, 1H), 6,90 (ä, 2H), 6,03 (ò, 1Í), 6,73 (ñ, 6H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 321,1 3,86 ÄÌÑÎ(d6): 9,58 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,03 (ñ, HP, 8,01 (òä, 1H),
7,87 (ää, 1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,66 (ä, H), 7,48 (ò, 1H), 7,23 (ää,
1H), 7,15 (ä, 1Í),

N3-(4-Áóòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 325,2 3,55
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,88 (ñ, 1H), 8,40 (ää, 1H), 7,97 (òä, 1H), 7,67 (ì, 3R),
7,52 (ä, 2H), 7,17 (ää, 1H), 6,81 (ä, 2H), 3,90 (ò, 2H), 1,67 (ì,
2H), 1,42 (ì, 2H), 0,93 (ò, 3H)

N3-[3,5-Äèôòîðôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 289,1 3,37
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,41 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,75 (ì, 3H),
7,68 (ä, 1H), 7,30 (ì, 2H), 7,23 (ää, 1H)

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ* 3 360,1 2,97
(À)

1H-ÄÌÑÎ(d6): 8,71 (ñ, 1H), 7,56 (òä, 1H), 7,46 (ì, 1H), 7,41 (òä,
1H), 7,32 (òä, 1H), 6,92 (ñ, 2H), 6,34 (ñ, 2H), 3,68 (ñ, 6H), 3,55 (ñ, 3H)

4-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 367,2 3,08
(À)

1Í-ÄÌÑÎ(d6): 8,95 (ñ, 1H), 7,94 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,00 (ñ,
2H), 6,80 (ñ, 2H), 3,82 (ñ, 6H), 3,56 (ñ, 3H)

4-[3-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

Ñ* 3 367,2 2,83
(À)

H-ÄÌÑÎ(d6): 8,95 (ñ, 1H), 7,94 (ä, 2H), 7,73 (ä, 2H), 6,85 (ñ, 2H),
5,60 (ñ, 2H), 3,73 (ñ, 6H), 3,60 (ñ, 3H)

N3-(4-Õëîð-2,5-äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 347,1 3,57
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,44 (äää, 1H), 8,17 (ñ, 1H), 8,01 (òä, 1H), 7,88 (øèð.,
ñ, 2H, NH2), 7,70 (ñ, 1H), 7,68 (ä, 1H), 7,25 (äää, 1H), 7,08 (ñ,
1H), 3,90 (ñ, 3H), 3,83 (ñ, 3H)

N3-(5-Õëîð-2-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 313,1 3,34 ÄÌÑÎ(d6): 8,45 (ää, 1H), 8,22 (ä, 1H), 8,05 (òä, 1H), 7,97 (ì, 2H),
7,81 (ñ, 1H), 7,66 (ä, 1H), 7,28 (ää, 1H), 7,00 (ä, 1H), 6,92 (ää,
1H), 3,89 (ñ, 3H)

2-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîëèëàìèíî)-4-òðåò-áóòèëôåíîë

À 3 325,2 3,53 ÄÌÑÎ(d6): 11,17 (ñ, 1H), 9,85 (ñ, 1H), 8,49 (ä, 1H), 8,42 (ä, 1H),
7,98 (ò, 1H), 7,59 (ä, 1H), 7,20 (ò, 1H), 6,83 (ä, 1H), 6,78 (ä,
1H), 5,70 (øèð.,ñ, 2H), 1,28 (ñ, 9H)

N3-(2-Ìåòîêñè-5-íèòðîôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 328,1 3,51 ÄÌÑÎ(d6): 9,20 (ä, 1H), 8,45 (ä, 1H), 8,10 (ñ, 1H), 8,06 (ò, 1H),
7,87 (ää, 1H), 7,81 (ñ, 2H), 7,69 (ä, 1H), 7,26 (ò, 1H), 7,20 (ä,
1H), 4,00 (ñ, 3H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-4-ìåòîêñèáåíçîéíîé
êèñëîòû

À 3 341,1 3,29 ÄÌÑÎ(d6): 8,90 (ä, 1H), 8,43 (ä, 1H), 8,05 (òä, 1H), 7,78 (ñ, 2H),
7,69 (ä, 1H), 7,64 (ñ, 1H), 7,55 (ää, 1H), 7,25 (ää, 1H), 7,11 (ä,
1H), 3,92 (ñ, 3H), 3,84 (ñ, 3H)

N3-(2-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-
2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 351,2 4,00 ÄÌÑÎ(d6): 8,56 (ä, 1H), 8,44 (ä, 1H), 8,05 (òä, 1H), 7,86 (ñ, 1H),
7,84 (ì, 2H), 7,61 (ä, 1H), 7,25 (ä, 1H), 7,24 (ä, 1H), 7,17 (ää,
1H), 3,97 (ñ, 3H)

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òèàçîë-3-
èëàìèíî)áèôåíèë-4-îë

À 3 345,1 3,47 ÄÌÑÎ(d6): 11,30 (ñ, 1Í), 10,32 (øèð.,ñ, 1H), 8,66 (ä, 1H), 8,45
(ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,61 (ä, 1H), 7,57 (ì, 2H), 7,45 (ò, 2H),
7,30 (ò, 1H), 7,23 (òä, 1H), 7,13 (ää, 1H), 6,98 (ä, 1Í), 5,80 (ì, 2H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(2,3,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 343,1 3,21 ÄÌÑÎ(d6): 8,46 (ää, 1H), 8,10 (ì, 2H), 8,04 (òä, 1H), 7,95 (øèð.,ñ,
1H), 7,69 (ä, 1H), 7,53 (ä, 1H), 7,28 (ää, 1H), 6,25 (ä, 1H), 3,82
(ñ, 3H), 3,79 (ñ, 3H), 3,72 (ñ, 3H)

N3-(2,5-äèôòîðìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ 3 289,1 3,70 ÄÌÑÎ(d6): 9,03 (ñ, 1H), 8,43 (ää, 1H), 8,12 (äää, 1H), 8,01 (òä,
1H), 7,80 (øèð.,ñ, 2H), 7,68 (ä, 1H), 7,25 (ää, 1H), 7,20 (äää,
1H), 6,69 (ì, 1H)

N3-(2-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-
2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 367,2 3,90
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,43 (ää, 1H), 8,25 (ä, 1H), 8,02 (òä, 1Í), 7,85 (øèð.ñ,
2H, NH2), 7,81 (ñ, 1H, NH), 7,62 (ä, 1H), 7,26 (ää, 1H), 7,06 (ä,
1H), 6,85 (ää, 1Í), 3,90 (ñ, 3H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 337,10 3,90 ÄÌÑÎ(d6): 8,63 (ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,35 (ää, 1H), 8,00 (òä,
1H), 7,74 (øèð.,ñ, 2H), 7,71 (ä, 1H), 7,34 (òä, 1H), 7,31 (ää, 1H),
7,23 (ää, 1Í), 6,98 (òä, 1H)

N3-(2-Èçîïðîïîêñè-5-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ 3 341,1 3,82 ÄÌÑÎ(d6): 8,43 (ää, 1H), 8,02 (òä, 1H), 7,86 (ì, 2H NH2), 7,85 (ä,
1H), 7,67 (ä, 1H), 7,33 (ñ, 1H), 7,25 (ää, 1H), 6,94 (ä, 1H), 6,42
(ää, 1H), 4,55 (ì, 1H), 3,74 (ñ, 3H), 1,28 (ñ, 3H), 1,26 (ñ, 3H)

N3-(2-ôòîð-5-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ñ 3 356,2 3,24 8,49 (ì, 1H), 8,40 (ä, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,90 (ää, 1H), 7,76
(øèð.,ñ, 2H), 7,61 (ä, 1H), 7,22 (ää, 1H), 7,05 (ää, 1H), 6,50 (ì,
1H), 3,78 (ì, 4H), 3,09 (ì, 4H)

4-[5-Àìèíî-3-(3,5-äèèçîïðîïîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 393,2 4,00
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 8,92 (ñ, 1H), 7,95 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 6,77 (ñ, 2H),
6,76 (ì, 2H), 3,95 (ñ, 1H), 4,47 (ì, 2H), 1,21 (ñ ,6H), 1,22 (ñ, 6H)

4-[5-Àìèíî-3-(3,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 335,2
(Ì-1)

3,11 ÄÌÑÎ(d6): 9,00 (ñ, 1H), 7,94 (ä, 2H), 7,79 (ä, 2H), 6,83 (ä, 2H),
6,77 (ì, 2H), 6,00 (ò, 1H), 3,70 (ñ, 6H)

3-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 365,2
(Ì-1)

2,74 ÄÌÑÎ(d6): 8,86 (ñ, 1H), 7,98 (ì, 1H), 7,94 (äò, 1H), 7,72 (äò, 1H),
7,68 (ò, 1H), 6,97 (ñ, 2H), 6,75 (ì, 2H), 3,75 (ñ, 6H), 3,58 (ñ, 3H)

N-{3-Àöåòèëàìèíî-5-[5-àìèíî-(4-öèàíîôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]ôåíèë}àöåòàìèä

C* 3 391,2 2,05 ÄÌÑÎ(d6): 9,76 (ñ, 2H), 8,97 (ñ, 1H), 7,93 (ä, 2H), 7,90 (ä, 2H),
7,54 (ñ, 2H), 7,40 (ñ, 1H), 6,71 (ñ, 2H), 2,02 (ñ, 6H)

4-[5-Àìèíî-3-(3,5-äèìåòîêñè-4-
ìåòèëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

D* 3 351,3 3,50 ÄÌÑÎ(d6): 8,92 (ñ, 1H), 7,93 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 6,97 (ñ, 2H),
6,8 (øèð., ñ, 2H), 3,74 (ñ, 6H), 1,91 (ñ, 3H),
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N3-(3-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-
2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 368,3 1,79 ÄÌÑÎ(d6): 9,33 (øèð. ñ, 1H), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,77 (ì,
2H), 7,70 (ä, 1Í), 7,61 (ñ, 1Í), 7,32 (ì, 1H), 7,22 (ì, 2H), 3,94
(ñ, 3H), 3,90 (ì, 4H), 3,38 (ì, 4H)

4-[5-Àìèíî-3-(3-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 392,2 1,79 ÄÌÑÎ(d6): 9,18 (øèð. ñ, 1H), 7,94 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,47 (ñ,
1H), 7,18 (øèð.,ñ, 2H), 6,81 (ì, 2H), 3,78 (ì, 7H), 3,90 (ì, 4H), 3,20 (ì, 4H)

N3-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)1-(2-ôòîðôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D* 3 386,3 3,90 ÄÌÑÎ(d6): 8,73 (ñ, 1H), 7,54 (òä, H), 7,48 (ì, 1H), 7,40 (ò, 1H),
7,32 (ò, 1Í), 6,68 (ä, 2H), 6,4 (ì, 2H), 5,59 (ì, 1H), 4,46 (ì,
2H), 1,23 (ñ, 6H), 1,21 (ñ, 6H)

N3-(3-Èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 396,3 2,42 ÄÌÑÎ(d6): 9,27 (ñ, 1H, NH), 8,42 ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,73 (ì,
2H, NH2), 7,65 (ä, 1H), 7,60 (ñ, 1H), 7,22 (ì, 2H), 7,14 (ä, 1H),
4,69 (ì, 1H), 3,90 (ì, 4H), 3,38 (ì, 4H), 1,42 (ä, 6H)

4-[5-Àìèíî-3-(3-èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

D* 3 420,3 2,31 ÄÌÑÎ(d6): 9,20 (ñ, 1H, NH), 7,96 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,54 (ñ,
1H), 7,20 (ì, 1H), 7,11 (ää, 1H), 6,82 (ì, 2H), 4,64 (ì, 1H), 3,88
(ì, 4H), 3,34 (ì, 4H), 1,38 (ä, 6H)

N3-(3-Èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèë)-
1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D 3 410,3 3,00
(À)

ÄÌÑÎ(d6): 9,36 (ñ, 1H, NH), 8,42 (ää, 1H), 8,00 (òä, 1H), 7,70 (ì,
2H, NH2), 7,65 (ä, 1H), 7,62 (ä, 1H), 7,30 (ä, 1H), 7,23 (ää, 1H),
7,12 (ää, 1H), 4,63 (ì, 1H), 4,20 (ñ, 2H), 3,97 (ä, 2H), 3,65 (ò,
2H), 3,31 (ä, 2H), 3,10 (ì, 2H), 1,41 (ñ, 3H), 1,40 (ñ,

4-[5-Àìèíî-3-(3-èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-
èëìåòèëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

D* 3 434,3 3,02 ÄÌÑÎ(6): 9,30 (ñ, 1H), 7,95 (ä, 2H), 7,79 (ä, 2H), 7,58 (ä, 1H),
7,28 (ä, 1H), 7,08 (ää, 1H), 6,80 (øèð., ñ, 2H, NH2), 4,60 (ì, 1H),
4,18 (ä, 2H), 3,96 (ä, 2H), 3,64 (ò, 2H), 7,30 (ä, 2H), 3,10 (êâ.,
2H), 1,38 (ä, 6H)
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4-[5-Àìèíî-3-(2,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

À* 1 337,00 3,18 ÄÌÑÎ: 7,9 (ì, 3H), 7,8 (ä, 2H), 7,1 (ñ, 1Í), 6,8 (ñ, 2H),
6,6 (ñ, 1Í), 6,5 (ä, 1Í), 3,9 (ñ, 3H), 3,7 (ñ, 3H)

4-[3-Àìèíî-5-(2-õëîðôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

À* 1 311,00 3,04 ÄÌÑÎ: 8,7 (ñ, 1Í), 8,0 (ä, 2H), 7,8 (ä, 2H), 7,6 (ä, 1Í),
7,4 (ä, 1Í), 7,3 (ò, 1Í), 7,1 (ò, 1Í), 5,7 (øèð.ñ, 2H),

4-[3-Àìèíî-5-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë]áåíçîíèòðèë

À* 2 362,20 2,01 ÄÌÑÎ: 8,8 (ñ ,1Í), 7,9 (ä, 2H), 7,8 (ä, 2H), 7,3 (ä, 2H),
6,9 (ä, 2H), 5,6 (ñ, 2H), 3,7 (ì, 4H), 3,0 (ì, 4H)

4-[5-Àìèíî-3-[3-ìåòîêñè-4-(3-ïèïåðèäèí-1-
èëïðîïîêñè)ôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

À* 3 448,30 1,88 àöåòîí-d6: 10,1 (øèð.ñ, 1Í), 9,1 (øèð.ñ, 1Í), 7,9 (øèð.ñ,
4H), 7,4 (ì, 3H), 7,1 (ä, 1Í), 6,9 (ä, 1Í), 4,2 (ì, 2H),
3,9 (ñ, 3H), 3,8 (ì, 2H), 3,1 (ì, 2H), 2,3 (ì, 2H), 2,0-
1,8 (ì, 5H), 1,6 (ì, 1Í)

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)1-[4-(1Í-òåòðàçîë-5-èë)ôåíèë]-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

3 380,20 2,61 àöåòîí-d6: 8,3 (ä, 2H), 8,1 (ä, 1Í), 7,9 (ä, 2H), 7,3
(øèð.ñ, 1Í), 6,7 (øèð.ñ, 2H), 6,6 (ì, 1Í), 6,5 (ää, 1Í)
3,9 (ñ, 3H), 3,8 (ñ, 3H)

4-[5-Àìèíî-3-(2,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

À* 3 337,00 3,35 ÄÌÑÎ-d6: 8,0 (ä, 2H), 7,8 (ì, 3H), 7,3 (ñ, 1Í), 6,90 (ä,
1Í), 6,85 (ñ, 2H), 6,4 (ää, 1Í), 3,8 (ñ, 3H), 3,7 (ñ, 3H)

4-[3-Àìèíî-5-(2,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

Ñ 2 337,00 3,06 ÄÌÑÎ-d6: 8,1 (ñ, 1Í), 8,0 (ä, 2H), 7,8 (ä, 2H),7,5 (ñ,
1Í), 6,9 (ä, 1Í), 6,5 (ää, 1Í), 5,6 (øèð.ñ, 2H), 3,8 (ñ,
3H), 3,7 (ñ, 3H)

N3-(2,5-Äèìåòîêñè-4-ïèðèäèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 2 390,30 2,13 ÄÌÑÎ-d6: 8,55 (ä, 2H), 8,45 (ì, 1H), 8,20 (ñ, 1Í), 8,0
(ò, 1H), 7,8 (øèð.ñ, 2H), 7,75 (ä, 1Í), 7,70 (ñ, 1Í),
7,60 (ì, 2H), 7,25 (ì, 1Í), 7,07 (øèð.ñ, 1Í), 3,90 (ñ,
3H), 3,85 (3, 3H)

N3-[3,4-Äèìåòîêñè-5-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèë}-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 2 456,30 1,89 CDCl3: 8,30 (ì, 1H), 7,8 (ì, 1H), 7,7 (ä, 1Í), 7,05 (ì,
1Í), 6,8 (ä, 1Í), 6,75 (ñ, 1Í), 6,70 (øèð.ñ, 2H), 6,6
(ñ,1Í), 4,1 (ò, 2H), 3,85 (ñ, 3H), 3,75 (ñ, 3H), 3,70 (ì,
4H), 2,6 (ì, 2H), 2,3 (ì, 4H), 2,05 (ì, 2H),

N3-[3-(3-Äèìåòèëàìèíîïðîïîêñè)-4,5-äèìåòîêñèôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 2 414,20 1,93 CDCl3: 8,3 (ì, 1Í), 7,75 (ì, 1Í), 7,65 (ä, 1Í), 7,0 (ì,
1Í), 6,80 (ì, 1Í), 6,75 (øèð.ñ, 2H), 6,75 (ì, 1Í), 4,0
(ò, 2H), 3,8 (ñ, 3H), 3,7 (ñ, 3H), 2,55 (ò, 2H), 2,25 (ñ,
6H), 2,0 (ì, 2H)

4-[5-Àìèíî-3-[3-(2-äèìåòèëàìèíîýòîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

Ñ* 2 424,20 1,84 ÄÌÑÎ-d6: 9,0 (ñ, 1Í), 8,0 (ä, 2H), 7,8 (ä, 2H), 7,05 (ì,
1Í), 7,0 (ì, 1Í), 6,8 (øèð.ñ, 2H), 4,3 (ò, 2H), 3,75 (ñ,
3H), 3,65 (ñ, 3H), 3,5 (ì, 2H), 2,9 (øèð.ñ, 6H)

1-Ïèðèäèí-4-èë-N3-(3,4,5-òðèìåòèëîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 2 343,20 1,61 ÄÌÑÎ-d6: 9,0 (ñ, 1Í), 8,6 (ä, 2H), 7,6 (ä, 2H), 7,0 (ñ,
2H), 6,85 (øèð.ñ, 2H), 3,75 (ñ, 6H), 3,6 (ñ, 3H)

1-Ïèðèäèí-4-èë-N5-(3,4,5-òðèìåòèëîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 2 343,20 1,61 ÄÌÑÎ-d6: 9,0 (ñ, 1Í), 8,6 (ä, 2H), 7,6 (ä, 2H), 6,8 (ñ,
2H), 5,6 (øèð. ñ, 2H), 3,7 (ñ, 6H), 3,6 (ñ, 3H)

4-{5-Àìèíî-3-[3,4-äèìåòîêñè-5-(2-ìîðôîëèí-4-
èëýòîêñè)ôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

Ñ* 2 466,10 1,96

4-(5-Àìèíî-3-{3-[2-(2,6-äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)ýòîêñè]-4,5-
äèìåòîêñèôåíèëàìèíî}-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

À 2 493,30 2,10 DÌÑ0-d6: 8,95 (ñ, 1Í), 7,95 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,0
(ä, 1Í), 6,9 (ä,1 Í), 6,75 (øèð.ñ, 2H), 4,05 (ò, 1H),
3,75 (ñ, 3H), 3,6 (ñ, 3H), 3,35 (ì, 2H), 2,85 (ä, 2H),
3,75 (ò, 2H), 1,73 (ò, 2H), 1,05 (ä, 6H),

4-(5-Àìèíî-3-{3,4-äèìåòîêñè-5-[2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ýòîêñèôåíèëàìèíî}-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)áåíçîíèòðèë

À* 2 479,30 1,75 ÄÌÑÎ-d6: 9,0 (ñ, 1Í), 7,95 (ä, 2H), 7,80 (ä, 2H), 7,0 (ñ,
2H), 6,8 (øèð.ñ, 2H), 4,15 (ì, 2H), 4,05 (ì, 2H), 3,75
(ñ, 3H), 3,65 (ñ, 3H), 3,15 (ñ, 3H), 2,8 (ì, 4H), 2,65 (ì, 4H)

4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

À* 3 406,20 1,77 ÄÌÑÎ-d6: 8,0 (ä, 1Í), 7,95 (ä, 2H), 7,8 (ä, 2H), 7,25 (ñ,
1Í), 6,9 (ñ, 1Í), 6,8 (ì, 3H), 3,9 (ñ, 3H), 3,6 (ì, 4H),
3,4 (ñ, 2H), 2,35(ì, 4H)

4-{5-Àìèíî-3-[2-ìåòîêñè-4-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
ìåòèë)ôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë}áåíçîíèòðèë

À* 3 419,30 1,34 ÄÌÑÎ-d6: 8,1 (ä, 1Í), 7,95 (ä, 2H), 7,8 (ä, 2H),
7,55(øèð.ñ, 1Í), 7,05 (øèð.ñ, 1Í), 6,95 (ä, 1Í), 6,85
(øèð.ñ, 2H), 3,9 (ñ, 3H), 2,8 (øèð.ñ, 3H)

4-{5-Àìèíî-3-[3-(2-èìèäàçîëèë-1-èëýòîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë}áåíçîíèòðèë

À* 2
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4-{3-Àìèíî-5-[3-(2-äèýòèëàìèíîýòîêñè)-4,5-
äèìåòîêñèôåíèëàìèíî]-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë}áåíçîíèòðèë

À* 3

N3-(2-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â* 3 382,20 1,70 ÄÌÑÎ-d6: 8,4 (ä, 1Í), 8,1 (ä, 1Í), 7,95 (ì, 1Í), 7,7 (ì,
3H), 7,3 (ñ, 1Í), 7,2 (ì, 1Í), 6,9 (ñ, 1Í), 6,83 (ä, 1Í),
3,85 (ñ, 3H), 3,6 (ì, 4H), 3,4 (ñ, 2H), 2,4 (øèð.ñ, 4H)

N3-[2-Ìåòîêñè-4-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èëìåòèë)ôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 3 395,20 1,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,45 (ä, 1Í), 8,25 (ä, 1Í), 8,0 (ì, 1Í), 7,8
(øèð.ñ, 2H), 7,7 (ä, 1Í), 7,6 (ñ, 1Í), 7,25 (ì, 1Í), 7,1
(ñ, 1Í), 7,0 (ä, 1Í), 4,2 (øèð.ñ, 2H), 3,9 (ñ, 3H), 3,8-
3,0 (î÷.øèð. ñ, 8H), 2,85 (øèð.ñ, 3H)

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-
ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 2 370,30 1,59 CD3CN: 8,4 (ñ, 1Í), 8,2 (øèð.ñ, 1Í), 8,0 (ì, 1Í), 7,8 (ì,
1Í), 6,9 (ì, 4H), 6,75 (ñ, 1Í), 3,85 (ñ, 3H), 3,7 (ì,
2H), 3,25 (ì, 2H), 2,8 (ñ, 6H)

2-[5-(Àìèíî-3-(2-ôòîðôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
ïèðèìèäèí-5-êàðáîíèòðèë

Â 1 ÄÌÑÎ-d6: 9,2 (ñ, 2H), 8,75 (ñ, 1Í), 8,2 (ì, 1Í), 7,9
(øèð.ñ, 2H), 7,15 (ì, 2H), 6,9 (ì, 1Í)

2-[5-(Àìèíî-3-(2-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
ïèðèìèäèí-5-êàðáîíèòðèë

Â 1 309,10 2,78 ÄÌÑÎ-d6: 9,2 (ñ, 2H), 8,2 (ì, 1Í), 7,9 (øèð.ñ, 2H), 7,5
(ñ, 1Í), 7,0 (ì, 3H), 3,85 (ñ, 3H)

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-(6-ìîðôîëèí-4-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G 3 369,20 3,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,5 (ñ, 1H), 8,1 (ä, 1Í), 7,9 (øèð.ñ, 2H), 7,4
(øèð.ñ, 1Í), 7,0-6,8 (ì, 3H), 6,8 (ñ, 1Í), 3,9 (ñ, 3H),
3,7 (ì, 4H), 3,6 (ì, 4H)

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-[6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)-
ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 3 382,20 1,70 CDG3: 8,3 (ñ, 1Í), 8,1 (ä, 1Í), 7,05 (bc, 1Í), 6,95 (ò,
1Í), 6,8 (ì, 2H), 6,75 (ñ, 1Í), 6,65 (bc, 2H), 3,85 (ñ,
3H), 3,70 (ì, 4H), 2,45 (ì, 4H), 2,3 (ñ, 3H)

N3-(2-Ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-[6-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Â 2 467,20 1,50 CDCB: 8,3 (ñ, 1Í), 8,0 (ä, 1Í), 6,85 (ñ, 1Í), 6,75 (ñ,
1Í), 6,65 (øèð.ñ, 2H), 6,5 (ää, 1Í), 6,45 (ì, 1Í), 3,8
(ì, 7H), 3,7 (ì, 4H), 3,05 (ì, 4H), 2,45 (ì, 4H), 2,3 (ñ,
3H), 1,5 (øèð.ñ, 2H)

N3-(2-Ìåòîêñèìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Â 2 291,10 0,30 ÄÌÑÎ-d6: 11,1 (øèð.ñ, 1Í), 7,9 (ä, 1Í), 6,6 (ä, 1Í), 6,4
(ää, 1Í), 5,8 (øèð.ñ, 2H), 3,85 (ñ, 3H), 3,75 (ì, 4H), 3,0 (ì, 4H)

1-{6-[(2-Äèìåòèëàìèíîýòèë)ìåòèëàìèíî]ïèðèìèäèí-4-èë}-N3-
(2-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 3 384,20 1,90 CD3CN: 8,45 (ñ, 1H), 8,3 (øèð.ñ, 2H), 8,15 (ì, 1Í),
7,9(øèð.ñ, 1Í), 7,05 (ì, 3H), 6,80 (ì, 1Í), 4,0 (ì, 2H),
3,9 (ñ, 3H), 3,35(ì, 2H), 3,15 (ñ, 3H), 2,9 (øèð.ñ, 6H)

1-{6-[(2-Äèìåòèëàìèíîýòèë)ìåòèëàìèíî]ïèðèìèäèí-4-èë}-N3-
(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Â 2 469,20 1,67

1-[6-(3-Äèìåòèëàìèíîïèððîëèäèí-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-
ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 2 396,30 1,80 ÄÌÑÎ: 8,4 (ñ, 1Í), 8,1 (ñ, 1Í), 7,8 (øèð.ñ, 2H), 7,4 (ñ,
1Í), 6,9 (ì, 3H), 6,5 (ñ, 1Í), 3,9 (ñ, 3H), 3,7 (ì, 1Í),
3,4 (ì, 1Í), 3,2 (ì, 2H), 2,8 (ì, 1Í), 2,2 (øèð.ñ, 6H), 1,9 (ì, 1Í)

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-ôåíèë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G 3 340,20 1,80 MeOH-d4: 8,4 (ñ, 1Í), 7,5 (ä, 2H) 7,2 (ì, 2H), 6,9 (ì,
1Í), 6,8 (ñ, 1Í), 3,8 (ì, 2H), 3,4 (ì, 2H), 3,0 (ñ, 6H)

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-ïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G 1 354,20 1,39 ÄÌÑÎ-d6: 11,4 (øèð.ñ, 1Í), 8,75 (ñ, 1Í), 7,45 (ì, 3H), 6,85 (ä,
2H), 6,7 (øèð.ñ, 2H), 6,6 (ä, 1Í), 6,4 (ñ, 1H) 3,75 (ì, 4H), 2,95 (ì, 4H)

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 425,20 0,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,8 (ñ, 1Í), 8,3 (ñ, 1Í), 7,65 (øèð.ñ, 2H), 7,5 (ä,
2H), 6,85 (ä, 2H), 6,65 (øèð.ñ, 1Í), 3,7 (ì, 4H), 3,4 (øèð.ñ,
2H), 3,0 (ì, 4H), 2,4 (ì, 2H), 2,2 (øèð.ñ, 6H),

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N5-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 425,20 0,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,4 (øèð.ñ, 1Í), 7,55 (ì, 3H), 6,95 (ä, 2H), 6,5
(øèð.ñ, 1Í), 5,7 (øèð.ñ, 2H), 3,75 (ì, 4H), 3,3 (øèð.ñ, 2H),
3,05 (ì, 4H), 2,4 (ì, 2H), 2,2 (ñ, 6H)

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèìèäèí-4-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 339,40 1,60 ÄÌÑÎ-d6: 8,95 (ñ, 1Í), 8,90 (ñ, 1Í), 7,8 (øèð.ñ, 2H), 7,6 (ñ,
1Í), 7,5 (ä, 2H), 6,9 (ä, 2H), 3,75 (ì, 4H), 3,0 (ì, 4H)

N3-(4-ôåíèëáîðîíîâà  êèñëîòà)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

1 297,00 2,30 ÄÌÑÎ-d6: 9,3 (øèð.ñ, 1Í), 8,4 (ì, 1Í), 8,0 (ì, 1Í), 7,7 (ì,
3H), 7,55 (ì, 2H), 7,2 (ì, 1Í)

1-[2-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 424,30 0,88 CD3CN: 7,9 (ä, 1Í), 7,5 (ä, 2H), 7,1 (ì, 3H), 3,9 (ì, 4H),
3,75 (ì, 2H), 3,25 (ì, 2H), 3,2 (ì, 4H), 2,8 (ñ, 6H)
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1-[2-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 426,20 0,50 ÄÌÑÎ-d6: 9,8 (øèð.ñ, 1Í), 8,85 (øèð.ñ, 1Í), 8,2 (ä, 1Í), 7,5
(ä, 2H), 7,0(ä, 1Í), 6,95 (ñ, 1Í), 6,90 (ì, 2H), 6,7 (øèð.ñ,
2H), 4,45 (ì, 2H), 3,75 (ì, 4H), 3,5 (ì, 2H), 3,2-3,0 (ì, 8H), 2,85 (ñ, 3H)

N3-(3-Èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë-1-[2-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë]-ïèðèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

2 494,40 2,68 ÄÌÑÎ-d6: 8,75 (ñ, 1Í), 8,10 (ä, 1Í), 40 (ñ, 1Í), 6,95 (ä, 1Í),
6,90 (ä, 1Í), 6,85 (ñ, 1Í), 6,75 (ä, 1Í), 6,60 (øèð.ñ, 2H),
4,50 (ì, 1Í), 3,70 (ì, 4H), 3,50 (ì, 4H), 2,90 (ì, 4H), 2,40
(ì, 4H), 2,22 (ñ, 3H), 1,32 (ä, 6H)

N5-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-[2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 395,20 1,50 CD3CN: 8,1 (d, 1Í), 7,2 (ñ, 1Í), 7,0 (ñ, 1Í), 6,8 (ä, 1Í), 6,7
(ì, 2H), 6,65 (ä, 1Í), 5,7 (ñ, 2H), 5,2 (øèð.ñ, 2H), 3,5 (ì,
4H), 3,2 (ñ, 3H), 2,4 (ì, 4H)

2-{[4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)ôåíèë]-ýòèëàìèíî}ýòàíîë

2 340,10 2,10 ÄÌÑÎ-d6: 8,55 (øèð.ñ, 1Í), 8,38 (ì, 1Í), 7,95 (ì, 1Í), 7,65 (ì,
1Í), 7,56 (ì, 2H), 7,43 (ì, 2H), 7,17 (ì, 1Í), 6,65 (ì, 2H),
4,57 (ò, 1Í), 3,51 (ì, 2H), 3,30 (ì, 4H), 1,04 (ò, 3H)

N3-Ìåòèë-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 352,20 2,50 ÄÌÑÎ-d6: 8,37 (ì, 1Í), 7,91 (ì, 1Í), 7,58 (ì, 3H), 7,30 (ä,
2H), 7,16 (ì, 1Í), 6,91 (ä, 2H), 3,75 (ì, 4H), 3,35 (ñ, 3H), 3,05 (ì, 4H)

-[6-(4-Ýòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G 1 451,40 1,64 ÄÌÑÎ-d6: 8,84 (ñ, 1Í), 8,37 (ñ, 1Í), 7,72 (øèð.ñ, 2H), 7,48 (ä,
2H), 6,88 (ä, 2H), 6,70 (ñ, 1Í), 3,73 (ì, 4H), 3,64 (ì, 4H),
3,00 (ì, 4H), 2,45 (ò, 4H), 2,37 (êâ., 2H), 1,04 (ò, 3H)

1-[6-(3-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 437,33 0,31 ÄÌÑÎ-d6: 8,82 (ñ, 1H), 8,35 (ñ, 1H), 7,71 (øèð.ñ, 2H), 7,47 (ä,
2H), 6,87 (ä, 2H), 6,68 (ñ, 1H), 4,25 (ì, 1H), 4,15 (ì, 1H),
3,72 (ì, 4H), 2,97 (ì, 5H), 2,89 (ò, 1H), 2,67 (ì, 2H), 2,53ì,
1H), 2,34 (ì, 1H), 1,04 (ä, 3H)

1-[6-(3-Äèìåòèëàìèíîïèððîëèäèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-
N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

2 451,40 0,80 ÄÌÑÎ-d6: 8,82 (ñ, 1H), 8,34 (ñ, lH), 7,70 (ñ, 2H), 7,49 (ä,
2H), 6,87 (ä, 2H), 6,39 (ñ, 1H), 3,71 (ì, 4H), 2,99 (ì, 4H),
2,49 (ñ, 7H), 1,86 (øèð.ñ, 1H), 3,9-2,6 (5H)

1-[6-(4-Ìåòèë[1,4]äèàçåïàí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

2 451,40 0,91 CD3CN: 8,41 (ñ, 1H), 7,94 (øèð.ñ, (2H), 7,62 (ä, 2H) 7,36 (ä,
2H), 6,79 (ñ, lH), 3,94 (ì, 4H), 3,8-3,4 (ì, 6H), 3,36 (ì, 4H),
3,17 (ì, 2H), 2,82 (ñ, 3H), 2,37 (ì, 1H), 2,26 (ì, 1H)

1-{6-[2-Äèýòèëàìèíîýòèë)ìåòèëàìèíî]ïèðèìèäèí-4-èë}-
N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

2 467,20 1,46 CD3CN: 8,25 (ñ, 1H), 7,43 (ä, 2H), 6,83 (ì, 3H0, 6,64 (øèð.ñ,
lH), 3,66 (ì, 4H), 3,57 (ì, 2H), 3,08 (ñ, 3H), 2,98 (ì, 4H),
2,6-2,4 (ì, 6H), 0,95 (ò, 6H)

1-[6-(4-Èçîðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

1 465,20 0,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,85 (ñ, 1H), 8,36 (ñ, 1H), 7,72 (øèð.ñ, 2H), 7,45 (ä,
2H),  6,85 (ä, 2H), 6,72 (ñ, 1H), 3,75 (ì, 4H), 3, 65 (ì, 4H),
3,05 (ì, 4H), 2,72 (ì, 1H), 2,50 (ì, 4H), 1,00 (ä, 6H)

1-[6-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G 2 437,20 1,50 ÄÌÑÎ-d6: 9,9 (øèð.ñ, 1H), 8,9 (ñ, 1H), 8,4 (ñ, 1H), 7,75
(øèð.ñ, 2H), 7,5 (ä, 2H), 6,9 (ä, 2H), 6,8 (ñ, 1H), 4,5 (ì,
2H), 3,75 (4H), 3,5 (ì, 2H), 3,3 (ì, 2H), 3,1 (ì, 6H), 2,8 (ñ, 3H)

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-
ôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G 3 357,20 3,26 ÄÌÑÎ-d6, 8,6 (ñ, 1Í), 8,45 (ñ, 1Í), 8,15 (ì, 1Í), 7,8 (øèð.ñ,
2H), 7,15 (ì, 2H), 6,9 (ì, 1Í), 6,75 (ñ, 1Í), 3,75 (ì, 4H), 3,65 (ì, 4H)
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N3-Öèêëîãåêñèë-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 348,20 2,45 ßÌÐ âûïîëíåí â ìåòàíîëå-d4: 6,83 (ñ, 2H), 4,05 (ì, 1H), 3,85 (ñ,
6H), 3,71 (ñ, 3H), 1,98-1,71 (ì, 3H), 1,47 (ì, 2H), 1,27 (ì, 1Í)

1-(6-Ìåòèë-4-òðèôòîðìåòèëïèðèäèí-2-èë)-N3-(3,4,5-
òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 424,90 3,91 ßÌÐ âûïîëíåí â ÄÌÑÎ-d6: 9,12 (ñ, 1H), 7,76 (ñ, 2H),,7,68 (ñ, 1H),
7,46 (ñ, 1H), 7,08 (ñ, 2H), 3,80 (ñ, 6H), 3,60 (ñ, 3H), 2,62 (ñ, 3H)

1-(4,6-Äèìåòèëïèðèäèí-2-èë)-N3-(3,4,5-
òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 373,10 2,27 ßÌÐ âûïîëíåí â ÄÌÑÎ-d6: 9,12 (ñ, 1H), 7,87 (ñ, 2H), 7,27 (ñ, 1H),
7,05 (ñ, 2H), 3,80 (ñ, 6H), 3,60 (ñ, 3H), 2,60 (ñ, 3H), 2,45 (ñ, 3H)

1-(4-Ìåòèëòèàçîë-2-èë)-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 363,10 3,09 ßÌÐ âûïîëíåí â ÄÌÑÎ-d6: 9,20 (ñ, 1H), 7,55 (ñ, 2H),,7,03 (ñ, 2H),
6,95 (ñ, 1Í), 3,78 (ñ, 6H), 3,61 (ñ, 3H), 2,34 (ñ, 3H)

N3-(4-Äèìåòèëàìèíîôåíèë)-1-(2,6-
äèìåòèëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 325,0 2,673 ÄÌÑÎ-d6: 8,80 (ñ, 1H), 7,80 (ñ, 2H), 7,48 (ä, 2H), 7,29 (ñ, 1H),
6,71 (ä, 2H), 2,80 (ñ, 6H), 2,57 (ñ, 3H), 2,45 (ñ, 3H)

N3-(4-ïèïåðèäèí-1-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 336,10 1,59 ÄÌÑÎ-d6: 8,80 (ñ, 1H), 8,40 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,67 (ì, 3H),
7,48 (ì, 2H), 7,19 (ò, 1H), 6,85 (ì, 2H), 3,00 (ì, 4H), 1,61 (ì,
4H), 1,49 (ì, 2H)

N3-(4-Èçîïðîïîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 311,10 3,24 ÄÌÑÎ-d6: 8,89 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 7,97 (ò, 1H), 7,77 (ì, 3H),
7,52 (ì, 2H), 7,20 (ò, 1H), 6,85 (ì, 2H), 4,49 (ì, 1H), 1,25 (ä, 6H)

N3-(2,3-Äèãèäðîáåíçî[1,4]äèîêñèí-6-èë)-1-ïèðèäèí-
2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 311,10 2,73 ÄÌÑÎ-d6: 8,90 (ñ, 1H), 8,40 (ä, 1H), 8,00 (ò, 1H), 7,65 (ì, 3H),
7,30 (ä, 1H), 7,20 (ò, 1H), 7,00 (ì, 1H), 6,75 (ä, 1Í), 4,20 (ì, 4H)

N3-(3-Ýòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 297,10 3,18 ÄÌÑÎ-d6: 9,10 (ñ, 1H), 8,42 (ä, 1H), 8,00 (ò, 1H), 7,66 (ì, 3H),
7,30 (ò, 1Í), 7,20 (ò, 1Í), 7,13 (ì, 2H), 6,40 (ä, 1H), 4,00 (ì,
2H), 1,35 (ì, 3H)

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 324,20 1,45 ÄÌÑÎ-d6: 8,63 (ñ, 1H), 8,38 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,67 (ä, 1H),
7,62 (ñ, 2H), 7,45 (ì, 2H), 7,18 (ò, 1H),,6,65 (ì, 2H), 3,25 (ì,
4H), 1,05 (ì, 6H)

4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)áåíçîíèòðèë

À 3 278,10 2,95 ÄÌÑÎ-d6: 9,86 (ñ, 1H), 8,44 (ä, 1H), 8,01 (ò, 1H), 7,82-7,69 (ì,
7H), 7,25 (ò, 1H)

N3-[4-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 351,40 1,27 ÄÌÑÎ-d6: 8,80 (ñ, 1H), 8,40 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,65 (ì, 3H),
7,50 (ä, 2H), 7,19 (ò, 1H), 6,85 (ä, 2H), 3,01 (ì, 4H), 2,45 (ì,
4H), 2,21 (ñ, 3H)

N3-(1Í-Èíäàçîë-5-èë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 293,10 2,12 ÄÌÑÎ-d6: 12,82 (ñ, 1H), 9,07 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 8,15 (ñ, 1H),
7,99 (ì, 2H), 7,78 (ä, 1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,45 (ì, 2H), 7,23 (ò, 1H)

1-[7-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-2,3-äèãèäðîèíäîë-1-èë]ýòàíîí

À 1 336,10 2,55 ÄÌÑÎ-d6: 9,05 (ñ, 1Í), 8,57 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H),
7,80 (ä, 1Í), 7,65 (ñ, 2H), 7,25 (ä, 1Í), 7,21 (ò, 1H), 7,07 (ä,
1H), 4,09 (ò, 2H), 3,05 (ò, 2H), 2,18 (ñ, 3H)

N3-(4-Ýòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 297,10 3,09 ÄÌÑÎ-d6: 8,90 (ñ, 1H), 8,40 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,67 (ì, 3H),
7,55 (ì, 2H), 7,20 (ò, 1H), 6,85 (ì, 2H), 3,96 (êâ., 2H), 1,31 (ò, 3H)

N3-(4-Õëîð-3-ìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 301,10 3,96 ÄÌÑÎ-d6: 9,23 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,71 (ì, 3H),
7,55 (ñ, 1Í), 7,50 (ä, 1Í), 7,25 (ä, 1Í), 7,20 (ò, 1Í), 2,31 (ñ,  3H)
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N3-(4-Ýòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 1 281,30 3,51 MeOH-d4: 8,38 (ä, 1H), 7,90 (ò, 1H), 7,75 (ä, 1Í), 7,48 (ä, 2H),
7,15 (ò, 1H), 7,10 (ä, 2H), 2,59 (êâ., 2H), 1,20 (ò, 3H)

5-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-2-ìåòîêñèôåíîë

À 3 299,10 2,21 MEOH-d4: 8,40 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,85 (ä, 1H), 7,25 (ì, 2H),
6,90 (ì, 2H), 3,82 (ñ, 3H)

N3-(3-Õëîð-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 372,10 3,47 ÄÌÑÎ-d6: 9,21 (ñ, 1H), 8,42 (ä, 1H), 8,00 (ò, 1H), 7,75 (ì, 3H),
7,67 (ä, 1Í), 7,53 (ä, 1H), 7,24 (ò, 1Í), 7,13 (ä, 1H), 3,72 (ì,
4H), 2,90 (ì, 4H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(3,4,5-òðèýòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 385,20 3,74 ÄÌÑÎ-d6: 8,91 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,69 (ñ, 2H),
7,62 (ä, 1H), 7,21 (ò, 1H), 7,05 (ñ, 2H), 4,05 (ì, 4H), 3,86 (ì,
2H), 1,35 (ì, 6H), 1,22 (ì, 3H)

N3-(3,4-Äèýòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 341,10 3,37 ÄÌÑÎ-d6: 8,86 (ñ, 1H), 8,40 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,65 (ì, 3H),
7,35 (ñ, 1Í), 7,20 (ò, 1Í), 7,12 (ä, 1Í), 6,85 (ä, 1H), 4,04 (êâ.,
2H), 3,95 (êâ., 2H), 1,38 (ò, 3H), 1,29 (ò, 3H)

N3-(3-Õëîð-4-äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 358,10 1,70 Ìåòàíîë-d4: 8,44 (ä, 1H), 8,07 (ñ, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,75 (ì,
2H), 7,65 (ì, 1H), 7,23 (ò, 1H), 3,70 (ì, 4H), 1,15 (ì, 6H)

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(3-ïèïåðèäèí-1-èëïðîïîêñè)ôåíèë]-
1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 424,20 1,76 Ìåòàíîë-d4: 8,45 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,78 (ä, 1Í), 7,35 (ñ,
1H), 7,28 (ò, 1H), 7,10 (ì, 1H), 6,95 (ä, 1H), 4,12 (ì, 2H), 3,91
(ñ, 3H), 3,67 (ä, 2H), 3,38 (ò, 2H), 2,99 (ò, 2H), 2,25 (ì, 2H),
2,00 (ì, 2H), 1,85 (ì, 3H), 1,55 (ì, lH)

N3-(2-Ýòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 297,10 3,70 ÄÌÑÎ-d6: 8,42 (ä, 1H), 8,19 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,72 (ì, 3H),
7,25 (ì, 2H), 6,95 (ì, 2H), 6,85 (ò, 1H), 4,13 (êâ, 2H), 1,43 (ò, 3H)

N3-(2-Ôòîð-4-ìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 285,10 3,70 ÄÌÑÎ-d6: 8,43 (ì, 2H), 8,05 (ò, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,70 (ì, 3H),
7,23 (ò, 1H), 7,01 (ä, 1H), 6,95 (ä, 1H), 2,28 (ñ, 3H)

N3-(2-Õëîð-4-ìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 301,10 4,01 ÄÌÑÎ-d6:8,42 (ä, 1H), 8,10 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,73 (ñ, 2H),
7,68 (ì, 2H), 7,25 (ñ, 1H), 7,22 (ò, lH), 7,15 (ä, lH), 2,27 (ñ, 3H)

N3-(3-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 343,10 4,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,42 (ä, 1H), 8,10 (ä, 1H), 7,99 (ì, 2H), 7,66 (ì, 5H),
7,45 (ì, 4H), 7,30 (ò, 1H), 7,22 (ò, lH), 2,38 (ñ, 3H)

N3-(9Í-Ôëóîðåí-1-èë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 341,10 4,26 ÄÌÑÎ-d6: 8,61 (ñ, 1H), 8,45 (ä, 1H), 8,10 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H),
7,86 (ä, 1H), 7,71 (ì, 3H), 7,60 (ä, 1H), 7,50 (ä, 1H), 7,38 (ì,
2H), 7,33 (ò, 1H), 7,23 (ò, 1H), 3,97 (ñ, 2H)

N3-(4-Õëîð-2-ôòîðôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 305,00 3,90 ÄÌÑÎ-d6: 8,89 (ñ, 1H), 8,43 (ä, 1H), 8,28 (ò, 1H), 8,00 (ò, 1H),
7,80 (ñ, 2H), 7,70 (ä, 1Í), 7,39 (ä, 1Í), 7,24 (ì, 2H)

N3-(4-Õëîð-2-ìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 301,00 3,92 ÄÌÑÎ-d6: 8,42 (ä, 1H), 8,03 (ñ, H), 7,99 (ì, 2H), 7,78 (ñ, 2H),
7,65 (ä, 1H), 7,21 (ì, 3H), 2,28 (ñ, 3H)

N3-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 289,00 3,50 ÄÌÑÎ-d6: 8,68 (ñ, 1H), 8,41 (ä, H), 8,18 (ì, 1H), 7,97 (ò, 1H),
7,77 (ñ, 2H), 7,67 (ä, 1H), 7,25 (ì, 2H), 7,05 (ò, 1Í)

N3-(2-Õëîðôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 287,10 3,72 ÄÌÑÎ-d6: 8,43 (ä, 1H), 8,27 (ä, H), 7,99 (ò, 1H), 7,81 (ì, 3H),
7,71 (ä, 1H), 7,45 (ä, 1H), 7,35 (ò, 1H), 7,25 (ò, 1Í), 6,95 (ò, 1Í)

N3-(4-èçîïðîïèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 295,20 3,98 ÄÌÑÎ-d6: 9,05 (ñ, 1H), 8,43 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,80 (ñ, 2H),
7,70 (ä, 1Í), 7,53 (ä, 2H), 7,22 (ò, 1Í), 7,13 (ä, 2H), 2,82 (ì,
1H), 1,20 (ä, 6H)

N3-(3-Ôòîð-2-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 301,10 3,60 ÄÌÑÎ-d6: 8,43 (ä, 1H), 8,07 (ä, 1H), 8,00 (ì, 2H), 7,74 (ì, 3H),
7,25 (ò, 1Í), 7,08 (ì, 1Í), 6,77 (ò, 1H), 3,89 (ñ, 3H)

N3-(2-Ýòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 281,20 3,55 ÄÌÑÎ-d6: 8,41(ä, 1H), 7,95 (ì, 2H), 7,85 (ñ, 1Í), 7,65 (ì, 3H),
7,19 (ì, 3H), 6,92 (ò, 1H), 2,71 (êâ., 2H), 1,15 (ò, 3H)

N3-(2-Ôòîðôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 271,20 3,35 ÄÌÑÎ-d6: 8,60 (ñ, 1Í), 8,42 (ä, 1H), 8,25 (ò, 1H), 7,99 (ò, 1H),
7,73 (ì, 3H), 7,24 (ò, 1H), 7,15 (ì, 2H), 6,90 (ì, 1H)

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 283,20 3,35 ÄÌÑÎ-d6: 8,42 (ä, 1H), 8,21 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,74 (ì, 3H),
7,35 (ñ, 1H), 7,23 (ò, 1H), 6,97 (ì, 2H), 6,89 (ò, 1H), 3,88 (ñ, 3H)

N3-(3-Ýòîêñè-4-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 327,10 3,00 ÄÌÑÎ-d6: 8,85 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,65 (ì, 3H),
7,35 (ñ,1H), 7,20 (ò, 1H), 7,14 (ä, 1H), 6,85 (ä, 1H), 4,02 (êâ.,
2H), 3,70 (ñ, 3H), 1,38 (ò, 3H)

N3-(4-Õëîð-2-ìåòîêñè-5-ìåòèëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-
èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 331,00 4,20 ÄÌÑÎ-d6: 8,43 (ä, 1H), 8,11 (ñ, 1H), 8,01(ò, 1H), 7,94 (ñ, 2H),
7,75 (ä,1H), 7,60 (ñ,1H), 125 (ò,1H), 7,05 (ñ, 1H), 3,87 (ñ, 3H), 2,32 (ñ, 3H)

N3-(5-Õëîð-2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 346,90 3,70 ÄÌÑÎ-d6: 8,43 (ä, 1H), 8,15 (ñ, 1H), 8,02 (ò, 1H), 7,85 (ñ, 2H),
7,64 (ä, 1H), 7,51 (ñ, 1H), 7,25 (ò, 1H), 6,88 (ñ, 1H), 3,93 (ñ,
3H), 3,85 (ñ, 3H)

4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-N-(2-äèýòèëàìèíîýòèë)áåíçàìèä

À 1 395,30 1,80 MeOH-d4: 8,43 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,85 (ì, 3H), 7,70 (ä, 2H),
7,25 (ò, 1H), 3,75 (ì, 2H), 3,39 (ì, 2H), 3,32 (ì, 4H), 1,35 (ì, 6H)

N3-[5-(1,1-Äèìåòèëïðîïèë)-2-ìåòîêñèôåíèë]-1-
ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 353,20 4,70 ÄÌÑÎ-d6: 8,44 (ä, 1H), 8,25 (ñ, 1H), 8,05 (ò, 1H), 7,95 (ñ, 2H),
7,65 (ä, 1H), 7,50 (ñ, 1H), 7,25 (ò, 1H), 6,92 (ä, 1H), 6,83 (ä,
1H), 3,85 (ñ, 3H), 1,65 (êâ., 2H), 1,29 (ñ, 6H), 0,69 (ò, 3H)

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(2,3,4-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 343,10 3,10 ÄÌÑÎ-d6: 8,42 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,84 (ä, 1H), 7,79 (ñ, 2H),
7,69 (ä, 1H), 7,58 (ñ, 1H), 7,22 (ò, 1H), 6,78 (ä, 1H), 3,85 (ñ,
3H), 3,78 (ñ, 3Í), 3,76 (ñ, 3Í)

1-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 378,20 2,70 ÄÌÑÎ-d6: 8,78 (ñ, 1H), 7,64 (ì, 1H), 7,51 (ì, 1H), 7,24 (ì, 1H),
6,90 (ñ, 2H), 6,55 (ñ, 2H), 3,68 (ñ, 6H), 3,55 (ñ, 3H)

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 337,30 1,80 ÄÌÑÎ-d6: 8,61 (ñ, 1H), 7,57 (ä, 2H), 7,45 (ì, 4H), 7,28 (ò, 1H),
6,84 (ä, 2H), 6,38 (ñ, 2H), 3,71 (ì, 4H), 2,98 (ì, 4H)

1-(2-Ôòîðôåíèë)-N3-[3-ìåòîêñè-4-(3-ïèïåðèäèí-1-
èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 441,20 1,70 Ìåòàíîë-d4: 7,63 (ò, 1H), 7,59 (ì, 1H), 7,39 (ì, 2H), 7,21 (ñ,
1H), 6,99 (ä, 1H), 6,90 (ä, 1H), 4,09 (ò, 2H), 3,83 (ñ, 3H), 3,65
(ä, 2H), 3,35 (ò, 2H), 2,96 (ò, 2H), 2,21 (ì, 2H), 1,99 (ì,2H),
1,86 (ì, 1H), 1,79 (ì, 2H), 1,55 (ì, 1H)
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N3-(2,5-äèýòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 341,20 4,00 Ìåòàíîë-d4: 8,45 (ä, 1H), 8,01 (ò, 1H), 7,82 (ì, 2H), 7,28 (ì,
1H), 6,86 (ä, 1H), 6,47 (ä, 1H), 4,05 (ì, 4H), 1,43 (ì, 6H)

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(3-ïèïåðèäèí-1-èëïðîïîêñè)ôåíèë]-
1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 423,30 1,90 Ìåòàíîë-d4: 7,59 (ì, 4H), 7,47 (ò, 1H), 7,27 (ñ, 1H), 7,03 (ä,
1H), 6,92 (ä, 1H), 4,1 (ì, 2H), 3,84 (ñ, 3H), 3,65 (ì, 2H), 3,35
(ì, 2H), 2,96 (ì, 2H), 2,22 (ì, 2H), 1,98 (ì, 2H), 1,89-1,50 (ì, 4H)

N3-{4-[3-(2,6-Äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)ïðîïîêñè]
ôåíèë}-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 424,30 2,00 MeOH-d4: 8,42 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,78 (ä, 1H), 7-50 (ä, 2H),
7,24 (ò, 1H), 6,92 (ä, 2H), 4,1 (ì, 2H), 3,85 (ì, 2H), 3,55 (ä,
2H), 3,37 (ì, 2H), 2,74 (ò, 2H), 2,24 (ì, 2H), 1,25 (ä, 6H)

N3-[2-Ìîðôîëèí-4-èë-4-(3-ìîðôîëèí-4-
èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 481,20 2,00 ÄÌÑÎ-d6: 8,4 (ä, 1H), 8,05 (ä, 1H), 7,96 (ò, 1H), 7,70 (ì, 3H),
7,37 (ñ, 1H), 7,21 (ò, 1H), 6,79 (ñ, 1H), 6,75 (ä, 1H), 3,98 (ò,
2H), 3,79 (ì, 4H), 3,59 (ì, 4H), 2,82 (ì, 4H), 2,4 (ì, 6H), 1,87 (ì, 2H)

N3-[4-(3-Ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1-ïèðèäèí-
2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 396,20 1,80 Ìåòàíîë-d4: 8,42 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,75 (ä, 1H), 7,52 (ä,
2H), 7,23 (ò, 1H), 6,92 (ä, 2H), 4,11 (ì, 4Í), 3,76 (ò, 2H), 3,57
(ì, 2H), 3,40 (ì, 2H), 3,23 (ì, 2H), 2,25 (ì, 2H)

4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-N-[2-(3,5-äèìåòèëïèïåðèäèí-1-èë)ýòèë]
áåíçàìèä

À 3 435,20 2,20 Ìåòàíîë-d4: 8,43 (ä, 1H), 7,96 (ò, 1H), 7,84 (ì, 3H), 7,70 (ä,
2H), 7,25 (ò, 1H), 3,77 (ì, 2H), 3,64 (ì, 2H), 3,34 (ì, 2H), 2,56
(ò, 2H), 1,95 (ì, 3H) 1,03 (ä, 6H), 0,93 (ì, 1H)

N3-(4-Äèýòèëàìèíîôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 323,00 1,40 ÄÌÑÎ-d6: 8,41 (ñ, 1Í), 7,57 (ä, 2H), 7,49 (ò, 2H), 7,40 (ä, 2H),
7,26 (ò, 1H), 6,64 (ä, 2H), 6,35 (ñ, 2H), 3,24 (ì, 4H), 1,02 (ò, 6H)

1-Ôåíèë-N3-(4-ïèïåðèäèí-1-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 335,00 1,60 ÄÌÑÎ-d6: 8,56 (ñ, 1H), 7,58 (ä, 2H), 7,49 (ò, 2H), 7,43 (ä, 2H),
7,28 (ò, 1H), 6,82 (ä, 2H), 6,38 (ñ, 2H), 2,96 (ì, 4H), 1,62 (ì,
4H), 1,49 (ì,  2H)

N3-(4-Èçîïðîïîêñèôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 310,10 3,20 ÄÌÑÎ-d6: 8,67 (ñ, 1H), 7,57 (ä, 2H), 7,48 (ì, 4H), 7,29 (ò, 1H),
6,80 (ä, 2H), 6,40 (ñ, 2H), 4,46 (ì, 1H), 1,23 (ä, 6H)

N3-(2,3-Äèãèäðîáåíçî[1,4]äèîêñèí-6-èë)-1-ôåíèë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 310,10 2,70 ÄÌÑÎ-d6: 8,68 (ñ, 1H), 7,57 (ä, 2H), 7,49 (ò, 2H), 7,29 (ò, 1H),
7,24 (ñ, 1H), 6,92 (ä, 1H), 6,80 (ä, 1H), 6,41 (ñ, 2H), 4,15 (ì, 4H)

N3-(3-Ýòîêñèôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 1 296,10 3,20 ÄÌÑÎ-d6: 8,90 (ñ, 1H), 7,58 (ä, 2H), 7,50 (ò, 2H), 7,30 (ò, 1H),
7,25 (ñ, 1H), 7,07 (ì, 2H), 6,45 (ñ, 2H), 6,35 (ì, 1H), 3,90
(êâ.,2H), 1,32 (ò, 3H)

N3-[4-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ôåíèë]-1-ôåíèë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 350,1 0,67 ÄÌÑÎ-d6: 9,71 (øèð.ñ, 1H), 8,85 (ñ, 1H), 7,58 (ä, 2H), 7,52 (ä,
2H), 7,48 (ì, 2H), 7,32 (ò, 1H), 6,92 (ä, 2H), 6,68 (øèð.ñ, 2H),
3,66 (ì, 2H), 3,52 (ì, 2H), 3,18 (ì, 2H), 2,86 (ì, 5H)

N3-(4-Ýòîêñèôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 1 296,10 2,90 ÄÌÑÎ-d6: 8,65 (ñ, 1Í), 7,58 (ä, 2H), 7,48 (ì, 4H), 7,29 (ò, 1H),
6,80 (ä, 2H), 6,40 (ñ, 2H), 3,95 (êâ., 2H), 1,30 (ò, 3H)

6-[5-Àìèíî-3-(4-èçîïðîïîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-
1-èë]íèêîòèíîíèòðèë

B* 3 336,10 3,70 ÄÌÑÎ-d6: 9,02 (ñ, 1H), 8,81 (ñ, 1H), 8,36 (ä, 1H), 7,77
(ì, 3H), 7,52 (ä, 2H), 6,83 (ä, 2H), 4,48 (ì, 1H), 1,26 (ä, 6H)

4-[5-Àìèíî-3-(7-ìåòîêñèáåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë

G* 1 351,20 3,10 ÄÌÑÎ-d6: 8,91 (ñ, 1H), 7,93 (ä, 2H), 7,78 (ä, 2H), 6,95
(ñ, 1H), 6,90 (ñ, 1H), 6,74 (ñ, 2H), 5,89 (ñ, 2H), 3,81 (ñ, 3H)

6-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë]íèêîòèíîíèòðèë

Â* 1 308,10 3,50 ÄÌÑÎ-d6: 8,85 (ñ, 1H), 8,38 (ä, 1H), 8,17 (ä, 1H), 7,85
(ñ, 2H), 7,80 (ä, 1H), 7,47 (ñ, 1H), 7,03-6,88 (ì, 3H),
3,88 (ñ, 3H)

{4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë]ôåíèë}ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí

Í 3 395,30 2,65 Ìåòàíîë-d4: 8,05 (ä, 1H), 7,73 (ä, 2H), 7,62 (ä, 2H),
7,01-6,89 (ì, 3H), 3,95 (ñ, 3H), 3,82-3,45 (ì, 8H)

{4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë]ôåíèë}(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ìåòàíîí

Í 3 408,30 1,66 Ìåòàíîë-d4: 8,05 (ä, 1H), 7,78 (ä, 2H), 7,67 (ä, 2H),
7,01-6,89 (ì, 3H), 3,95 (ñ, 3H), 3,65-3,25 (ì, 8H), 2,95 (ñ, 3H)
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4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë]-N-ìåòèëáåíçàìèä

Í 3 339,10 2,50 Ìåòàíîë-d4: 8,05 (ì, 3H), 7,73 (ä, 2H), 7,05-6,93 (ì,
3H), 3,95 (ñ, 3H), 2,95 (ñ, 3H),

4-(5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë]-N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-áåíçàìèä

Í 3 396,20 1,80 Ìåòàíîë-d4: 8,05 (ì, 3H), 7,75 (ä, 2H), 7,0-6,89 (ì,
3H), 3,93 (ñ, 3H), 3,78 (ò, 2H), 3,4 (ò, 2H), 3,0 (ñ, 6H)

{4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë]ôåíèë}ïèïåðèäèí-1-èë)ìåòàíîí

Í 3 393,20 3,20 Ìåòàíîë-d4: 8,0 (ä, 1H), 7,72 (ä, 2H), 7,58 (ä, 2H),
7,02-6,89 (ì, 3H), 3,93 (ñ, 3H), 3,75 (ì, 2H), 3,43 (ì,
2H), 1,78-1,55 (ì, 6H)

6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîðôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
íèêîòèíîíèòðèë

Â* 1 296,10 3,40 ÄÌÑÎ-d6: 8,85 (ñ, 1H), 8,73 (ñ, 1H), 8,40 (ä, 1H), 8,20
(ò, 1H), 7,85 (ñ, 2H), 7,78 (ä, 1H), 7,15 (ì, 2H), 6,95 (ì, 1H)

{4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ôåíèë}(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ìåòàíîí

Í 3 493,40 2,10 Ìåòàíîë-d4: 8,07 (ä, 1H), 7,75 (ä, 2H), 7,68 (ä, 2H),
6,97 (ì, 2H), 3,95 (ì, 7H), 3,45 (ì, 6H), 3,44-3,25
(ì,6H), 2,95 (ñ, 3H)

{4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ôåíèë}ìîðôîëèë-4-èëìåòàíîí

Í 3 480,40 2,00 Ìåòàíîë-d4: 8,05 (ä, 1H), 7,73 (ä, 2H), 7,62 (ä, 2H),
6,95 (ì, 2H), 3,95 (ì, 7H), 3,72 (ì, 6H), 3,57-3,3 (ì, 6H)

{4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ôåíèë}ïèïåðèäèí-1-èëìåòàíîí

Í 3 478,30 2,40 Ìåòàíîë-d4: 8,05 (ä, 1H), 7,71 (ä, 2H), 7,57 (ä, 2H),
6,98 (ò, 2Í), 3,98 (ò, 7Í), 3,74 (ò, 2Í), 3,55-3,3 (ì,
6H), 1,75-1,5 (ì, 6H)

4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-áåíçàìèä

Í 3 481,30 1,10 Ìåòàíîë-d4: 8,05 (ò, 3Í), 7,75 (ä, 2H), 6,92 (ò, 2Í),
3,95 (ò, 7Í), 3,80 (ò, 2H), 3,48-3,3 (ò, 6Í), 2,98 (ñ, 6H)

4-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-N,N-äèìåòèëáåíçàìèä

Í 3 438,30 3,10 Ìåòàíîë-d4: 8,08 (ä, 1H), 7,71 (ä, 2H), 7,60 (ä, 2H),
7,06 (ñ, 1H), 6,97 (ä, 1H), 3,98 (ò, 7Í), 3,48 (ò, 4Í),
3,13 (ñ, 3H), 3,04 (ñ, 3H)

6-[5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]íèêîòèíîíèòðèë

D* 1 322,00 3,40 ÄÌÑÎ-d6: 9,1 (ñ, 1H), 8,8 (ñ, 1H), 8,35 (ä, 1H), 7,8
(ñ, 2H), 7,72 (ä, 1H), 7,3 (ñ, 1H), 7,05 (ä, 1H), 6,8
(ä, 1H), 5,92 (ñ, 2H)

N3-(7-Ìåòîêñèáåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë)-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B* 3 327,00 3,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,86 (ñ, 1H), 8,4 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,65
(ò, 3Í), 7,2 (ò, 1H), 7,0 (ñ, 1H), 6,95 (ñ, 1H), 4,9
(ñ, 2H), 3,84 (ñ, 3H)

1-(5-Ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 1 352,30 2,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,74 (ñ, 1H), 8,22 (ñ, 1H), 7,78 (ä, 1H), 7,6
(ä, 1H), 7,5 (ì, 4H), 6,87 (ä, 2H), 3,74 (ò, 4Í), 2,98
(ì, 4H), 2,3 (ñ, 3H)

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(5-ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 1 311,20 3,30 ÄÌÑÎ-d6: 8,9 (ñ, 1H), 8,23 (ñ, 1H), 7,8 (ä, 1H), 7,57
(ì, 3H), 7,33 (ñ, 1H), 7,05 (ä, 1H), 6,82 (ä, 1H), 5,93
(ñ, 2H), 2,3 (ñ, 3H)

N3-(7-Ìåòîêñèáåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë)-1-(5-
ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 1 341,20 3,38 ÄÌÑÎ-d6: 8,91 (ñ, 1H), 8,23 (ñ, 1H), 7,8 (ä, 1H), 7,57
(ì, 3H), 6,96 (ñ, 2H), 5,9 (ñ, 2H), 3,84 (ñ, 3H), 2,3 (ñ, 3H)

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(5-
òðèôòîðìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

B 1 406,30 2,85 ÄÌÑÎ-d6: 8,93 (ñ, 1H), 8,75 (ñ, 1H), 8,31 (ä, 1H), 7,8
(ì, 3H), 7,51 (ä, 2H), 6,9 (ä, 2H), 3,72 (ì, 4H), 3,0 (ì, 4H)

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(5-òðèôòîðìåòèëïèðèäèí-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 1 365,20 3,86 ÄÌÑÎ-d6: 9,07 (ñ, 1H), 8,78 (ñ, 1H), 8,33 (ä, 1H), 7,8
(ì, 3H), 7,34 (ñ, 1H), 7,05 (ä, 1H), 6,82 (ä, 1H), 5,93 (ñ, 2H)

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(6-ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 1 311,20 3,35 ÄÌÑÎ-d6: 8,9 (ñ, 1H), 7,85 (ò, 1H), 7,65 (ñ, 2H), 7,47
(ä, 1H), 7,35 (ñ, 1H), 7,05 (ä, 2H), 6,8 (ä, 1H), 5,9
(ñ, 2H), 2,5 (ñ, 3H)

N3-(7-Ìåòîêñèáåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë)-1-(6-
ìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 1 341,20 3,40 ÄÌÑÎ-d6: 8,91 (ñ, 1H), 7,86 (ò, 1H), 7,65 (ñ, 2H), 7,45
(ä, 1H), 7,05 (ä, 1H), 6,95 (ä, 2H), 5,9 (ñ, 2H), 3,82
(ñ, 3H), 2,5 (ñ, 3H)

N3-(7-Ìåòîêñèáåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë)-1-(5-
òðèôòîðìåòèëïèðèäèí-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Â 3 395,14 3,84 ÄÌÑÎ-d6: 9,08 (ñ, 1H), 8,77 (ñ, 1H), 8,34 (ä, 1Í), 7,80
(ò, 3Í), 6,99 (ñ, 2H), 5,90 (ñ, 2H), 3,85 (ñ, 3H)

[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)ôåíèë]ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí

Í 3 366,20 3,30 Ìåòàíîë-d4: 8,45 (ò, 1Í), 7,97 (ò, 1H), 7,82 (ä, 1H),
7,67 (ä, 2H), 7,45 (ä, 2H), 7,25 (ò, 1Í), 3,85-3,6 (ì, 8H)

4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-N-ìåòèë-N-(1-ìåòèëïèïåðèäèí-4-èë)áåíçàìèä

Í 3 407,30 1,40 Ìåòàíîë-d4: 8,42 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,82 (ä, 1H),
7,68 (ä, 2H), 7,43 (ä, 2H), 7,24 (ò, 1H), 4,4 (ì, 1H),
3,60 (ò, 2Í), 3,15 (ò, 2Í), 2,96 (ñ, 3H), 2,87 (ñ, 3H),
2,17 (ò, 2Í), 2,05 (ì, 2H)

[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)ôåíèë]-(3-àìèíîïèððîëèäèí-1-èë)ìåòàíîí

Í 3 365,20 1,00 Ìåòàíîë-d4: 8,42 (ò, 1Í), 7,95 (ò, 1H), 7,80 (ä, 1H),
7,69 (ä, 2H), 7,55 (ä, 2H), 7,22 (ò, 1H), 3,99 (ò, 2Í),
3,88-3,62 (ò, 3Í), 2,43 (ò, 1Í), 2,1 (ì, 1H)

[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)ôåíèë]-(4-ìåòèë[1,4]äèàçåïàí-1-èë)ìåòàíîí

Í 3 393,30 1,00 Ìåòàíîë-d4: 8,42 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,80 (ä, 1H),
7,69 (ä, 2H), 7,47 (ä, 2H), 7,25 (ò, 1H), 4,35-3,35 (ì,
8H), 2,95 (ñ, 3H), 2,2 (ì, 2H)

[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)ôåíèë]-(4-ïèððîëèäèí-1-èëïèïåðèäèí-1-
èë)ìåòàíîí

Í 3 433,30 1,50 Ìåòàíîë-d4: 8,42 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,80 (ä, 1H),
7,69 (ä, 2H), 7,42 (ä, 2H), 7,22 (ò, 1H), 4,4 (ò, 2Í),
3,67 (ò, 2Í), 3,45 (ò, 1Í), 3,25-3,0 (ò, 4Í), 2,28-1,97
(ò, 6Í), 1,66 (ì, 2H)

{6-[5-àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èë-ôåíèëàìèíî)[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]ïèðèäèí-3-èë}ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí

D 3 451,20 1,80 Ìåòàíîë-d4: 8,5 (ñ, 1Í), 8,01 (ä, 1H), 7,84 (ä, 1H),
7,73 (ä, 2H), 7,45 (ä, 2H), 4,02 (ò, 4Í), 3-87-3,47 (ì, 12H)

{6-[5-àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èë-ôåíèëàìèíî)[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]ïèðèäèí-3-èë}-(4-ìåòèëïèïåðèäèí-1-
èë)ìåòàíîí

D 3 463,90 1,80 Ìåòàíîë-d4: 8,56 (ñ, 1Í), 8,07 (ä, 1Í), 7,88 (ä, 1Í),
7,71 (ä, 2H), 7,38 (ä, 2H), 4,0 (ò, 4Í), 3,47 (ì, 4Í),
3,46-3,2 (ì, 8H), 2,96 (ñ, 3H)

6-[5-àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èë-ôåíèëàìèíî)[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]-N-(2-ìåòèëàìèíîýòèë)-íèêîòèíàìèä

D 3 452,30 2,00 Ìåòàíîë-d4: 8,9 (ñ, 1H), 8,37 (ä, 1H), 7,85 (ä, 1H),
7,72 (ä, 2H), 7,38 (ä, 2H), 4,01 (ò, 4H), 3,8 (ò, 2H),
3,5 (ì, 4H), 3,41 (ò, 2H), 3,01 (ñ, 6H)
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N3-(2,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 313,10,
313,10

3,40,
3,40

ÄÌÑÎ-d6: 8,45 (ä, 1H), 8,05 (ò, 1H), 7,95 (ñ, 2H), 7,86
(ä, 1H), 7,67 (ä, 1H), 7,55 (ñ, 1H), 7,27 (ò, 1H),
6,91(ä, 1H), 6,45 (ä, 1H), 3,84 (ñ, 3H), 3,75 (ñ, 3H),
ÄÌÑÎ(d6): 8,43 (ää, 1H), 8,02 (òä, 1H), 7,93 (øèð. ñ,
2H), 7,86 (ä, 1H), 7,65 (ä, 1H), 7,54

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 297,10,
297,20

2,82,3,06 ÄÌÑÎ-d6: 9,02 (ñ, 1Í), 8,40 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,80-
7,65 (ì, 3Í), 7,32 (ä, 1H), 7,21 (ò, 1Í), 7,05 (ä, 1H),
6,83 (ä, 1H), 5,95 (ñ, 2H)
ÄÌÑÎ: 8,9 (ñ, 1H), 8,46-8,26 (ä,ä, 1H), 8,06-7,88 (ì,
1Í), 7,72-7,52 (ì, 3H), 7,41-7,24 (ä, 1H), 7,24-7,10 (ä,ä,

1-Ïèðèäèí-2-èë-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 343,20,
343,10

2,90,
2,90

(ÄÌÑÎ-d6): 9,0 (ñ, 1H), 8,42 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H),
7,70 (ñ, 2H), 7,66 (ä, 1H), 7,21 (ò, 1H), 7,05 (ñ, 2H),
3,79 (ñ, 6H), 3,60 (ñ, 3H),
(ÄÌÑÎ-d6): 9,0 (ñ, 1H), 8,42 (ä, 1H), 7,98 (ò, 1H),
7,70 (ñ, 2H), 7,66 (ä, 1H), 7,21 (ò, 1H), 7,05 (ñ, 2H), 3,79 (ñ,

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 338,50 2,00 ÄÌÑÎ-d6: 9,85 (ñ, 1H), 8,40 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,65
(ò, 3Í), 7,51 (ì, 2H), 7,20 (ò, 1H), 6,90 (ì, 2Í), 3,75
(ì, 4H), 3,00 (ì, 4H)

4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)-N-(2-ìîðôîëèë-4-èëýòèë)áåíçàìèä

À 3 409,30 1,70, 2 Ìåòàíîë-d4: 8,42 (ä, 1H), 7,95 (ò, 1H), 7,85 (ä, 2H),
7,81 (ä, 1H), 7,69 (ä, 2H), 7,24 (ò, 1Í), 4,11 (ì, 2Í), 3,85-
3,65 (ì, 6Í), 3,39 (ì, 2Í), 3,2 (ì, 2H)

1-(3-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

D* 427,30 2,70 1Í ßÌÐ (CD3COCD3, 500 ÌÃö): 3,13-3, 19 (ì,4H), 3,59
(ñ,3H), 3,72-3,78 (ì, 4H), 3,74 (ñ, 6H), 6,88-6,93 (ì,
1H), 6,97 (ñ, 2H), 7,00-7,04 (ì, 1Í), 7,10-7,13 (ì,
1H), 7,30-7,35 (ì, 1Í), 8,86 (ñ, øèð., 1H)

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)áåíçîèë]-ïèïåðàçèí-1-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

D 465,2

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)ôåíèë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

D 465,2

Áåíçèëîâûé ýôèð 4-{4-[5-àìèíî-1-(4-öèàíîôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]-2,6-äèìåòîêñèôåíîêñè}-
ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû

D 570,2

N3-(4-Ïèïåðàçèí-1-èëôåíèë)-1-ïèðèìèäèí-4-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

338,00 2,50 1Í ßÌÐ (CD3OD, 500 ÌÃö):  3,30-3,41(ì, 8H), 7,02 (ä,
2H), 7,54 (ä, 2H), 7,75 (ä, 1H), 8,73 (ä, 1H), 8,96 (ñ, 1H)

1-ôåíèë-N3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

A 1 342,10,
342,20

2,62,
2,60

ÄÌÑÎ-d6: 8,80 (ñ, 1H), 7,55 (ñ, 2H),7,63 (ä, 2H), 7,50 (ò, 2H), 7,28
(ò, 1H), 7,01 (ñ, 2H), 6,47 (ñ, 2H), 3,74 (ñ, 6H), 3,59 (ñ, 3H),
(500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,87 (ñ, 1H), 7,61 (ää, 2H), 7,50 (ò, 2H), 7,30
(ò, 1H), 6,97 (ñ, 2H), 6,65 (øèð. ñ,

1,N3-Äèôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí A 3 252,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,92 (ñ, 1H), 7,58 (ì, 4H), 7,5 (ò, 2H), 7,3 (ò, 1H), 7,2
(ò, 2H), 6,77 (ò, 1H), 6,44 (ñ, 2H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)áåíçîéíîé
êèñëîòû

À 1 311,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,43 (ñ, 1H), 8,43 (ä, 1H), 8,30 (ì, 1H), 8,02 (ò, 1H),
7,91 (ä, 1H), 7,75 (ñ, 2H), 7,71 (ä, 1H), 7,43, (ì, 2H), 7,33 (ò,
1H), 3,86 (ñ, 3H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-àìèíî-1-(3-
ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]
áåíçîéíîé êèñëîòû

À 3 340,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,33 (ñ, 1H), 8,23 (ì, 1H), 7,84 (ä, 1H), 7,39 (ì, 3H),
7,17 (ä, 1H), 7,15 (ò, 1H), 6,88 (ä, 1H), 6,52 (ñ, 2H), 3,83 (ñ, 6H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-àìèíî-1-(4-
ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]
áåíçîéíîé êèñëîòû

À 3 340,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,33 (ñ, 1H), 8,13 (ò, 1H), 7,86 (ä, 1H), 7,5 (ì, 2H), 7,38
(ì, 2H), 7,09 (ì, 2H), 6,65 (øèð.ñ, 2H), 3,81 (ñ, 6H)

Ìåòèëîâûé ýôèð 3-(5-àìèíî-1-ôåíèë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]áåíçîéíîé êèñëîòû

À 3 310,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,3 (ñ, 1H), 8,15 (ì, 1H), 7,85 (ä, 1H), 7,6 (ì, 2H), 7,48
(ì, 2H), 7,34 (ì, 3H), 6,69 (øèð.ñ, 2H), 3,82 (ñ, 3H)

N3-(3-Áåíçèëîêñèôåíèë)-1-(3-ìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 388,3 ÄÌÑÎ-d6: 9,0 (ñ, 1H), 7,4 (ì, 7H), 7,1 (ì, 4H), 6,85 (ä, 1H), 6,65
(øèð.ñ, 2H), 6,45 (ä, 1H), 5,05 (ñ, 2H), 3,8 (ñ, 3H)
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N3-(3-Áåíçèëîêñèôåíèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 388,3 ÄÌÑÎ-d6: 9,1 (ñ, 1Í), 7,3-7,5 (ì, 8H), 7,05 (ì, 4H), 6,7 (øèð.ñ,
2H), 6,45 (ä, 1H), 5,05 (ñ, 2H), 3,85 (ñ, 3H)

N3-(3-Áåíçèëîêñèôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 358,3 ÄÌÑÎ-d6: 9,0 (ñ, 1Í), 7,6 (ì, 2H), 7,5 (ì, 2H), 7,4 (ì, 2H), 7,35
(ì, 5H), 7,1 (ì, 2H), 6,65 (øèð.ñ, 2H), 6,45 (ä, 1H), 5,05 (ñ, 2H)

1-(3-Ìåòîêñèôåíèë)-N3-(4-ôåíîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 374,3 ÄÌÑÎ-d6: 9,15 (ñ, 1H), 7,6 (ì, 2H), 7,43 (ì, 1H), 7,32 (ì, 2Í), 7,18
(ì, 2H), 7,05 (ì, 1H), 7,0-6,6 (ì, 7H), 3,8 (ñ, 3H)

1-(4-Ìåòîêñèôåíèë)-N3-(4-ôåíîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 374,3 ÄÌÑÎ-d6: 9,1 (ñ, 1H), 7,6 (ä, 2H), 7,5 (ä, 2H), 7,35 (ä, 2H), 7,05
(ì, 3H), 6,95-6,90 (ì, 4H), 6,65 (øèð.ñ, 2H), 3,8 (ñ, 3H)

N3-(4-Ôåíîêñèôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 344,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,1 (ñ, 1H), 7,59 (ì, 4H), 7,5 (ì, 2H), 7,31 (ì, 3H), 7,05 (ì,
1H), 6,95-6,90 (ì, 4H), 6,75 (øèð.ñ, 2H)

4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3-èëàìèíî]áåíçîéíà  êèñëîòà

À 3 297,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,7 (ñ, 1Í), 8,45 (ì, 1H), 8,1-7,7 (ì, 7H), 7,25 (ì, 1H)

4-[5-àìèíî-1-(3-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî]áåíçîéíà  êèñëîòà

À* 3 326,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,53 (ñ, 1H), 7,8 (ì, 2H), 7,6 (ì, 2H), 7,4 (ì, 1H), 7,2-
7,1 (ì, 2H), 6,9 (ì, 1H), 6,6 (øèð.ñ 2H), 3,85 (ñ, 3H)

4-[5-Àìèíî-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî]áåíçîéíà  êèñëîòà

À* 3 326,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,45 (ñ, 1H), 7,8 (ä, 2H), 7,6 (ä, 2H), 7,5 (ä, 2H), 7,05
(ì, 2H), 6,35 (ñ, 2H), 3,81 (ñ, 3H)

4-(5-àìèíî-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî]áåíçîéíà  êèñëîòà

À 3 296,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,5 (ñ, 1H), 7,8 (ì, 2H), 7,65-7,45 (ì, 6H), 7,33 (ì, 1H),
6,55 (ñ, 2H)

1-(3-Ìåòîêñèôåíèë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 282,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,95 (ñ, 1H), 8,18 (ñ, 1H), 7,55 (ä, 2H), 7,39 (ò, 1H),
7,25-7,1 (ì, 3H), 6,85 (ä, 1H), 6,75 (ò, 1H), 6,45 (ñ, 2H), 3,8 (ñ, 3H)

1-(4-Ìåòîêñèôåíèë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 282,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,85 (ñ, 1Í), 7,55 (ä, 2H), 7,45 (ä, 2H), 7,2 (ò, 2H), 7,05
(ä, 2H), 6,75 (ò, 1H), 6,25 (ñ, 2H), 3,8 (ñ, 3H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(3-ìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 342,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,7 (ñ, 1H), 8,15 (ñ, 1H), 7,35 (ì, 2H), 7,15 (ì, 2H), 7,05
(ä, 1H), 6,85 (ì, 2H), 6,45 (ñ, 2H), 3,82 (ñ, 3H), 3,75 (ñ, 3H), 3,68 (ñ, 3H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 342,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,6 (ñ, 1H), 8,15 (ñ, 1H), 7,45 (ì, 2H), 7,27 (ä, 1Í), 7,1
(ä, 1H), 7,05 (ä, 2H), 6,8 (ä, 1H), 6,25 (ñ, 2H), 3,8 (ñ, 3H), 3,7
(ñ, 3H), 3,68 (ñ, 3H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 312,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,7 (ñ, 1Í), 7,61 (ä, 2H), 7,5 (ò, 2H), 7,27 (ì, 2H), 7,11
(ä, 1H), 6,82 (ä, 1H), 6,41 (ñ, 2H), 3,75 (ñ, 3H), 3,68 (ñ, 3H)

N3-(4-Ôåíîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 345,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,17 (ñ, 1H), 8,4 (ä, 1H), 7,99 (ò, 1H), 7,7 (ì, 5H), 7,35
(ì, 2H), 7,2 (ò, 1H), 7,05 (ò, 1H), 7,0 (ä, 2H), 6,92 (ì, 2H)

[4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)ôåíèë]ìåòàíîë

À 3 283,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,08 (ñ, 1H), 8,4 (ì, 1H), 7,98 (ò, 1H), 7,7 (ì, 3H), 7,59
(ä, 2H), 7,2 (ì, 3H), 5,0 (ì, 1H), 4,4 (ì, 2H)

N3-Áåíçèë-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

À 3 267,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,32 (ä, 1H), 7,88 (ò, 1H), 7,52 (ì, 3H), 7,37 (ä, 2H), 7,3
(ì, 2H), 7,21 (ò, 1H), 7,11 (ì, 1H), 6,56 (ò, 1H), 4,32 (ä, 2H)

N3-Áåíçèë-1-(4-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 296,2 ÄÌÑÎ-d6: 7,4-7,27 (ì, 6H), 7,2 (ò, 1H), 6,98 (ì, 2H), 6,15 (ò, 1H),
6,05 (ñ, 2H), 4,25 (ä, 2H), 3,76 (ñ, 3H)

N3-Áåíçèë-1-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 3 266,2 ÄÌÑÎ-d6: 7,5-7,18 (ì, 10Í), 6,25 (ì, 3H), 4,35 (ä, 2H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 313,2 ÄÌÑÎ-d6: 8,88 (ñ, 1H), 8,38 (ì, 1H), 7,95 (ì, 1H), 7,65 (ì, 3H),
7,35 (ì, 1H), 7,15 (ì, 2H), 6,83 (ì, 1Í), 3,8 (ñ, 3H), 3,68 (ñ, 3H)

N3-(3-Áåíçèëîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 359,3 ÄÌÑÎ-d6: 9,15 (ñ, 1H), 8,41 (ä, 1H), 7,97 (ì, 1H), 7,7 (ñ, 2H), 7,61
(ä, 1H), 7,45 (ä, 2H), 7,38 (ì, 3H), 7,3 (ì, 1H), 7,15 (ì, 3H), 6,5
(ä, 1H), 5,1 (ñ, 2H)

N3-Áèôåíèë-3-èë-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 3 329,2 ÄÌÑÎ-d6: 9,25 (ñ, 1H), 8,42 (ì, 1H), 8,0 (ì, 1H), 7,9 (ñ, 1H), 7,72
(ì, 4H), 7,65 (ä, 2H), 7,47 (ì, 2H), 7,35 (ì, 2H), 7,2 (ì, 1H), 7,11 (ì, 1Í)

1-(3-ìåòîêñèôåíèë)-N3-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-
èëìåòèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À* 3 290,2 ÄÌÑÎ-d6: 7,65 (øèð.ñ, 2H), 7,46 (ò, 1H), 7,1 (ì, 2H), 6,98 (ä, 1H),
6,68 (øèð.ñ, 1H), 4,0 (ì, 1H), 3,83 (ñ, 3H), 3,78 (ì, 1H), 3,65 (ì,
1H), 3,15 (ì, 2H), 1,92 (ì, 1H), 1,85 (ì, 2H), 1,55 (ì, 1H)

1-(2-Ôòîð-4-èîäôåíèë)-N3-(3,4,5-
òðèìåòîêñèôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 2 486,0 3,2 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,74 (ñ, 1H), 7,86 (ää, 1H), 7,68 (ää, 1H), 7,34
(ò, 1H), 6,91 (ñ, 2H), 6,42 (ñ, 2H), 3,69 (ñ, 6H), 3,57 (ñ, 3H) ì.ä.

4-(5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîéíà  êèñëîòà

G 1 340,1 2,49 (500ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,83 (ñ, 1H), 8,03 (ä, 2H), 7,71 (ì, 3H), 7,29 (ä,
1H), 6,99 (ä, 1H), 6,61 (ñ, 1H), 5,91 (ñ, 2H) ì.ä.

1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G* 2 373,2 2,751 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,04 (ñ, 1Í), 8,80 (ñ, 1H), 7,87 (ñ, 2H), 7,58
(ñ, 1H), 7,50 (ä, 2H), 6,91 (ä, 2H), 3,73 (ì, 4H), 3,01 (ì, 4H) ì.ä.

1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(2,4-
äèôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G* 1 324,1 3,58 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,84 (ñ, 1H), 8,81 (ñ, 1H), 8,13 (ì, 1H), 7,93
(ñ, 2H), 7,59 (ñ, 1H), 7,24 (ì, 1H), 7,07 (ì, 1H) ì.ä.

1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(2-
ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G* 1 318,1 3,58 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,82 (ñ, 1H), 8,13 (ä, 1H), 7,94 (ñ, 2H), 7,66
(ñ, 1H), 7,55 (ñ, 1H), 6,99 (ì, 2H), 6,91 (ä, 1H), 3,87 (ñ, 3H) ì.ä.

1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-N3-èíäàí-4-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

G* 1 328,2 4,02 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,81 (ñ, 1H), 8,30 (ñ, 1H), 7,88 (ñ, 2H), 7,79 (ä,
1Í), 7,55 (ä, 1H), 7,12 (ò, 1H), 6,83 (ä, 1H), 2,88 (ì, 4H), 2,01 (ì, 2H) ì.ä.

4-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîéíà  êèñëîòà

C 2 386,1

N5-(3,5-Äèìåòèëôåíèë)-1-òèàçîë-2èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

A 2 287,10 3,8 ÄÌÑÎ: 9,96, Ñ,1H; 7,64, ä, 1H; 7,43, ä, 1H; 7,28, ñ, 2H; 6,68, ñ, 1H;
6,08, øèð.ñ, 2H; 2,22, ñ, 6H

N3-(3,5-Äèìåòèëôåíèë)-1-(4-ìåòèëòèàçîë-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 301,10 4,2 Àöåòîí-d6: 7,32, ñ, 2H; 6,87, ñ, 1H; 6,71, ñ, 1H; 2,38, ñ, 3H; 2,26, ñ, 6H

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(3,5-äèìåòèëôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 337,10 4,6 ÄÌÑÎ-d6: 9,25 (ñ, 1H); 8,08 (ä, 1H); 7,86 (ä, 1H); 7,78 (øèð.ñ, 2H);
7,51 (ää, 1H); 7,34 (ää, 1H); 7,21 (ñ, 2H); 6,50 (ñ, 1H); 2,22 (ñ, 6H)
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1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(3,5-äèìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 369,2 4,1 ÄÌÑÎ-d6: 9,41 (ñ, 1H); 8,06 (ä, 1H); 7,86 (ä, 1H); 7,76 (øèð.ñ, 2H);
7,48 (ää, 1H); 7,39 (ää, 1H); 6,88 (ñ, 2H); 6,03 (ñ, 1H); 3,76 (ñ,
6H), 1H ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6): 3,74 (6H, ñ), 6,06 (1H, ò), 6,89 (2H, ä),
7,37 (1H, ò), 7,50 (1H, ò), 7,81 (2H, ñ), 7,87 (1H, ä), 8,

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(3-ìåòîêñè-5-
òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 1 407,10 4,7 ÄÌÑÎ-d6: 9,82 (ñ, 1H); 8,10 (ä, 1H); 7,91 (øèð.ñ, 2H); 7,86 (ä, 1H);
7,58 (ñ, 1H); 7,52 (ñ, 1H); 7,50 (ää, 1H); 7,34 (ää, 1H); 6,74 (ñ,
1H); 3,86 (ñ, 3H)

3-(5-àìèíî-1-áåíçîòèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)-5-òðèôòîðìåòèëôåíîë

À 1 393,10 4 ÄÌÑÎ-d6: 10,00 (øèð.ñ, 1H); 9,69 (ñ, 1H); 8,08 (ä, 1H); 7,80-7,95
(ì, 3H); 7,45-7,53 (ì, 2H); 7,35 (ää, 1H); 7,30 (ñ, 1H); 6,55 (ñ, 1H)

3-[3-(5-àìèíî-1-áåíçîòèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)-5-
òðèôòîðìåòèëôåíîêñè]-ïðîïàí-1-îë

À 1 451,20 4,1 ÄÌÑÎ-d6: 9,85 (ñ, 1H); 8,08 (ä, 1H); 7,88 (øèð.ñ, 2H); 7,86 (ä, 1H);
7,56 (ñ, 1H); 7,48-7,52 (ì, 2H); 7,39 (ää, 1H); 6,73 (ñ, 1H); 4,11
(ò, 2H); 3,57 (ò, 2H); 1,91 (ì, 2H)

N3-(3,5-Äèìåòèëôåíèë)-1-(5-ìåòèëòèàçîë-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 301,10 4,14 ÄÌÑÎ-d6: 9,03 (ñ, 1H); 7,42 (øèð.ñ, 2H); 7,24 (ñ, 1H); 7,18 (ñ, 2H);
6,47 (ñ, 1H); 2,41 (ñ, 3H); 2,24 (ñ, 6H)

N5-(3,5-Äèìåòèëôåíèë)-1-(5-ìåòèëòèàçîë-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 301,10 4,22 ÄÌÑÎ-d6: 9,85 (ñ, 1H); 7,33 (ñ, 1H); 7,27 (ñ, 2H); 6,68 (ñ, 1H);
5,99 (øèð.ñ, 2H); 2,36 (ñ, 3H); 2,26 (ñ, 6H)

N3-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(5-ìåòèëòèàçîë-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 333,1 3,61 ÄÌÑÎ-d6: 9,18 (ñ, 1H); 7,43 (øèð.ñ, 2H); 7,22 (ñ, 1H); 6,82 (ñ, 2H);
6,01 (ñ, 1H); 3,72 (ñ, 6H); 2,42 (ñ, 3H), ÄÌÑÎ-d6: 9,19 (ñ, 1H);
7,42 (øèð.ñ, 2H); 7,22 (ñ, 1H); 6,82 (ñ, 2H); 6,02 (ñ, 1Í); 3,71 (ñ,
6H); 2,36 (ñ, 3H)

N5-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(5-ìåòèëòèàçîë-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 333,10 3,61 ÄÌÑÎ-d6: 9,88 (ñ, 1H); 7,31 (ñ, 1H); 6,92 (ñ, 2H); 6,18 (ñ, 1H);
5,98 (øèð.ñ, 2H); 3,76 (ñ, 6H); 2,39 (ñ, 3H)

N3-(3-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-(5-
ìåòèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 2 371,10 4,3 ÄÌÑÎ-d6: 9,66 (ñ, 1H); 7,51 (ñ, 1H); 7,48 (øèð.ñ, 2H); 7,46 (ñ, 1H);
7,28 (ñ, 1H); 6,66 (ñ, 1H); 3,78 (ñ, 3H); 2,37 (ñ, 3H)

N5-(3-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-(5-
ìåòèëòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 2 371,10 4,37 ÄÌÑÎ-d6: 10,05 (ñ, 1H); 7,72 (ñ, 1H); 7,65 (ñ, 1H); 7,32 (ñ, 1H);
6,89 (ñ, 1H); 6,02 (øèð.ñ 2H); 3,86 (ñ, 3H); 2,38 (ñ, 3H)

N3-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 319,10 3,31 ÄÌÑÎ-d6: 9,22 (ñ, 1H); 7,61 (ä, 1H); 7,48 (øèð.ñ, 2H); 7,40 (ä, 1H);
6,86 (ñ, 2H); 6,00 (ñ, 1H); 3,72 (ñ, 6H)

N5-(3,5-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 319,10 3,36 ÄÌÑÎ-d6; 9,96 (ñ, 1Í); 7,59 (ä, 1H); 7,41 (ä, 1H); 6,92 (ñ, 2H); 6,20
(ñ, 1H); 5,97 (øèð.ñ, 2H); 3,78 (ñ, 6H)

N3-(3-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-
òèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 357,10 ÄÌÑÎ-d6: 9,68 (ñ, 1H); 7,59 (ä, 1H); 7,56 (øèð.ñ, 2H); 7,53 (ñ, 1H);
7,48 (ñ, 1H); 7,42 (ä, 1H); 6,69 (ñ, 1H); 3,82 (ñ, 1H)

N5-(3-Ìåòîêñè-5-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1-
òèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 357,10 4,06 ÄÌÑÎ-d6: 10,19 (ñ, 1H); 7,77 (ñ, 1H); 7,68 (ä, 1H); 7,66 (ñ, 1H);
7,42 (ä, 1H); 6,89 (ñ, 1H); 6,06 (øèð.ñ, 2H); 3,84 (ñ, 3H)

N3-(3-Áåíçèëîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 365,20 4,11 ÄÌÑÎ-d6: 7,60 (øèð.ñ, 1H); 7,52 (ä, 1H); 7,48 (ñ, 1H); 7,46 (ñ, 1H);
7,30-7,40 (ì, 6H); 7,22 (ää, 1H); 7,08 (ä, 1H); 7,02 (ä, 1H); 6,64
(ä, 1H); 5,10 (ñ, 2H)

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-(5-ìåòèëòèàçîë-2-èë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 303,10 3,85 ÄÌÑÎ-d6: 8,02 (ä, 1H); 7,52 (ñ, 1H); 7,48 (øèð.ñ, 2H); 7,22 (ñ, 1H);
6,99 (ä, 1H); 6,87-6,93 (ì, 2H); 3,86 (ñ, 3H); 2,38 (ñ, 3H)

N3-(3-Ìåòîêñèôåíèë)-1-(5-ìåòèëòèàçîë-2-èë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 303,2 3,59 ÄÌÑÎ-d6: 9,23 (ñ, 1H); 7,43 (øèð.ñ, 2H); 7,34 (ñ, 1H); 7,23 (ñ, 1H);
7,12 (ää, 1H); 7,03 (ä, 1H); 6,41 (ä, 1H); 3,78 (ñ, 3H); 2,39 (ñ,
3H), ÄÌÑÎ-d6: 9,21 (ñ, 1H); 7,42 (øèð.ñ, 2H); 7,31 (ñ, 1H); 7,22 (ñ,
1H); 7,11 (ää, 1H); 7,03 (ä, 1H); 6,42 (ä, 1H); 3,74 (ñ, 3

N3-(4-Ìåòîêñèôåíèë)-1-(5-ìåòèëòèàçîë-2-èë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 303,20 3,47 ÄÌÑÎ-d6: 8,99 (ñ, 1H); 7,45 (ä, 2H); 7,38 (øèð.ñ, 2H); 7,24 (ñ, 1H);
6,86 (ä, 2H); 3,68 (ñ, 3H); 2,38 (ñ, 3H)

N3-(3,5-Äèìåòèëôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 287,20 4,69 ÄÌÑÎ-d6: 9,05 (ñ, 1H); 7,54 (ä, 1H); 7,50 (øèð.ñ, 2H); 7,37 (ä, 1H);
7,18 (ñ, 2H); 6,48 (ñ, 1H); 2,22 (ñ, 6H)

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 319,20 4,07 ÄÌÑÎ-d6: 7,85 (ä, 1Í); 7,55 (ä, 1H); 7,49 (øèð.ñ, 2H); 7,36 (ä, 1H);
7,32 (ñ, 1H); 6,60 (ä, 1H); 6,50 (ì, 1H); 3,82 (ñ, 3H); 3,72 (ñ, 3H);

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 319,20 3,49 ÄÌÑÎ-d6: 9,02 (ñ, 1H); 7,58 (ä, 1H); 7,49 (øèð.ñ, 2H); 7-42 (ñ, 1H);
7,39 (ä, 1H); 7,02 (ä, 1H); 6,88 (ä, 1H); 3,77 (ñ, 3H); 3,70 (ñ, 3H)

N3-(2,5-Äèìåòèîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 319,20 4,2 ÄÌÑÎ-d6: 7,80 (ä, 1H); 7,58 (ä, 1H); 7,56 (ì, 3H); 7,42 (ä, 1H);
6,88 (ä, 1H); 6,43 (ä, 1H); 3,80 (ñ, 3H); 3,75 (ñ, 3H)

N3-(2,3-Äèãèäðîáåíçî[1,4]äèîêñèí-5-èë)-1-
òèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 317,10 3,77 ÄÌÑÎ-d6: 9,02 (ñ, 1H); 7,58 (ä, 1H); 7,51 (øèð.ñ, 2H); 7,39 (ä, 1H);
7,21(ñ, 1H); 6,92 (ää, 1H); 6,76 (ä, 1H); 4,18-4,14 (ì, 4H)

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 289,20 4,29 ÄÌÑÎ-d6: 8,02 (ä, 1H); 7,60 (ä, 1H); 7,57 (øèð.ñ, 2H); 7,51 (ñ, 1H);
7,41 (ä, 1H); 7,00 (ä, 1H); 6,95-6,88 (ì, 2H); 3,86 (ñ, 3H)

N3-(3-Ìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 289,20 3,99 ÄÌÑÎ-d6: 9,22 (ñ, 1H); 7,59 (ä, 1H); 7,50 (øèð.ñ, 2H); 7,40 (ä, 1H);
7,37 (ñ, 1H); 7,13 (ää, 1H); 7,08 (ä, 1H); 6,42 (ä, 1H); 3,72 (ñ, 3H)

N3-(4-Ìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 289,20 3,81 ÄÌÑÎ-d6: 9,02 (ñ, 1H); 7,52 (ä, 1H); 7,49 (ì, 4H); 7,32 (ä, 1H);
6,82 (ä, 2H); 3,70 (ñ, 3H)

5-(5-Àìèíî-1-òèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3-èëàìèíî)-2-ìåòîêñèôåíîë

À 2 305,20 3,01 ÄÌÑÎ-d6: 8,92 (ñ, 1H): 7,56 (ä, 1H); 7,50 (øèð.ñ, 2H); 7,42 (ä,1H);
7,02 (ä, 1H); 6,98 (ää, 1H); 6,86 (ä, 1H); 3,69 (ñ, 3H)

N3-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 333,20 3,18 ÄÌÑÎ-d6: 8,98 (øèð.ñ, 1H); 7,37 (øèð.ñ, 3H); 7,23 (ñ, 1H); 7,01 (ä,
1H); 6,82 (ä, 1H); 3,72 (ñ, 3H); 3,62 (ñ, 3H); 2,32 (ñ, 3H)

N5-(3,5-Äèìåòèëôåíèë)-1-òèàçîë-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 287,10 3,8 ÄÌÑÎ: 9,96, ñ, 1Í; 7,64, ä, 1Í: 7,43, ä, 1Í; 7,28, ñ, 2H; 6,68, ñ,
1H; 6,08, øèð.ñ, 2H; 2,22, ñ, 6H

N3-(3,5-Äèìåòèëôåíèë)-1-(4-ìåòèëòèàçîë-2-
èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 2 301,10 4,2 Àöåòîí-d6: 7,32, ñ, 2H; 6,87, ñ, 1H; 6,71, ñ, 1H; 2,38, ñ, 3H; 2,26, ñ, 6H

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(3,5-äèìåòèëôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 337,10 4,6 ÄÌÑÎ-d6: 9,25 (ñ, 1H); 8,08 (ä, 1H); 7,86 (ä, 1H); 7,78 (øèð.ñ, 2H);
7,51 (ää, 1H); 7,34 (ää, 1H); 7,21 (ñ, 2H); 6,50 (ñ, 1H); 2,22 (ñ, 6H)

Ñòðàíèöà: 212

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 350 606 C2

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-N3-(3,5-äèìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 1 369,2 4,1 ÄÌÑÎ-d6: 9,41 (ñ, 1H); 8,06 (ä, 1H); 7,86 (ä, 1H); 7,76 (øèð.ñ, 2H);
7,48 (ää, 1H); 7,39 (ää, 1H); 6,88 (ñ, 2H); 6,03 (ñ, 1H); 3,76 (ñ,
6H), 1H ßÌÐ (ÄÌÑÎ-d6): 3,74 (6H, ñ), 6,06 (1H, ò), 6,89 (2H, ä),
7,37 (1Í, ò), 7,50 (1H, ò), 7,81 (2H, ñ), 7,87 (1Í, ä),8,

Ïðèìåð 53
Ñõåìà 20

4-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçàìèä. Ïðè 0°Ñ
1,1'-êàðáîíèëäèèìèäàçîë (83 ìã, 0,5 ììîëü) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 4-[5-àìèíî-3-(3,4,5-
òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû (100 ìã, 0,25 ììîëü) â
ÄÌÔ (3 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1
÷àñà è äîáàâë þò àììèàê (7,0 Ì â ÌåÎÍ, 1 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 äíåé. Ñìåñü çàòåì î÷èùàþò ïîëóïðåïàðàòèâíîé
ÂÝÆÕ. FIA-ÌÑ: m/e=385,1 (Ì+Í), 381,1 (ES-), Rt=3,60 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö,
ÄÌÑÎ(d6)): 8,87 (ñ, 1Í), 8,02 (øèð.ñ, 1Í), 7,99 (ä, 2Í), 7,67 (ä, 2Í), 7,39 (øèð.ñ,
1Í), 7,00 (ñ, 2Í), 6,62 (ñ, 2Í), 3,78 (ñ, 6Í), 3,65 (ñ, 3Í).

Ñõåìà 21

N3-(5-Àìèíî-2-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí è N3-(2-
ìåòîêñè-5-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Ãèäðèðîâàíèå N3-(5-íèòðî-2-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí 10% Pd/C â ñìåøàííîì ðàñòâîðèòåëå EtOAc/ÌåÎÍ (1:1) äàåò N3-(5-àìèíî-2-
ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí.

FIA-ÌÑ: m/e=298,2 (Ì+Í). Rt=2,40 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎd-6): 9,93
(øèð.ñ, 2Í), 8,45 (ää, 1Í), 8,33 (ä, 1Í), 8,00 (òä, 1Í), 7,88 (ä, 1Í), 7,82 (øèð.ñ,
2Í), 7,99 (ñ, 1Í), 7,26 (ää, 1Í), 7,08 (ä, 1Í), 6,87 (ää, 1Í), 3,90 (ñ, 3Í).

Ðàñòâîð N3-(5-Àìèíî-2-ìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà
(160 ìã, 0,5 ììîëü) è áèñ-(2-áðîìýòèëîâîãî ýôèðà (140 ìã, 0,6 ììîëü) è
èçîïðîïèëýòèëàìèíà (258 ìã, 2 ììîëü) â ñìåñè òîëóîëà (30 ìë) è DMAC (3 ìë) íàãðåâàþò
ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå 70 ÷àñ. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè
ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (26 ìã).

FIA-ÌÑ: m/e=368,2 (Ì+Í). Rt=2,13 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎd-6): 8,43 (ää,
1Í), 8,03 (ì, 2Í), 7,90 (ì, 1Í), 7,68 (ä, 1Í), 7,56 (øèð.ñ, 1Í), 7,26 (ää, 1Í), 6,94
(ä, 1Í), 6,64 (ää, 1Í), 3,80 (ñ, 3Í), 3,28 (øèð.ñ, 4Í).

Ñõåìà 22
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3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-4-ìåòîêñèáåíçîéíà  êèñëîòà
Ñóñïåíçèþ ìåòèëîâîãî ýôèðà 3-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-

4-ìåòîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû (1,31 ã, 3,85 ììîëü) â ñìåøàííîì ðàñòâîðèòåëå ÒÃÔ (40 ìë),
ÌåÎÍ (5 ìë) è âîäû (10 ìë) îáðàáàòûâàþò 2 í. NaOH (8 ìë) ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷àñà.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, íåéòðàëèçóþò 6 í. HCl.
Îáðàçóåòñ  îñàäîê, êîòîðûé ñîáèðàþò ôèëüòðîâàíèåì, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,20 ã) ñ âûõîäîì 95%. Íåáîëüøîå êîëè÷åñòâî äîïîëíèòåëüíî
î÷èùàþò ÂÝÆÕ.

FIA-ÌÑ: m/e=327,1 (Ì+Í), 325,0 (Ì-Í). Rt=3,09 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎd-
6): 12,53 (ñ, 1Í), 8,81 (ä, 1Í), 8,43 (ää, 1Í), 8,01 (òä, 1Í), 7,78 (ñ, 2Í), 7,65 (ä,
1Í), 7,56 (ñ, 1Í), 7,353 (ää, 1Í), 7,23 (ää, 1Í), 7,07 (ää, 1Í), 3,92 (ñ, 3Í).

Ñõåìà 23

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-4-ìåòîêñèáåíçàìèä. Ñóñïåíçèþ
3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-4-ìåòîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû
(108 ìã, 0,8 ììîëü) â ñìåøàííîì ðàñòâîðèòåëå èç ÒÃÔ (50 ìë) è ÄÌÔ (15 ìë)
îáðàáàòûâàþò 1,1'- êàðáîíèëäèèìèäàçîëîì (194 ìã, 1,2 ììîëü) ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Ñïóñò  1 ÷àñ äîáàâë þò àììèàê â ÌåÎÍ (7,0 Ì, 1 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 16 ÷àñ, âûëèâàþò â âîäó. Îñàäîê ñîáèðàþò
ôèëüòðîâàíèåì è äàëåå î÷èùàþò ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-4-ìåòîêñèáåíçàìèä (112 ìã).

FIA-ÌÑ: m/e=326,1 (Ì+1). Rt=2,65 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎd-6): 8,65 (ä,
1Í), 8,43 (ää, 1Í), 8,02 (òä, 1Í), 7,98 (ì, 1Í), 7,83 (ì, 1Í), 7,73 (ä, 1Í), 7,70 (ì,
1Í), 7,47 (ää, 1Í), 7,27 (ff, 1Í), 7,14 (ì, 1Í), 7,04 (ä, 1Í), 3,90 (ñ, 1Í).

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ

(Ì+Í)
Âðåì 
óäåðæèâàíè ,
ìèí

ßÌÐ

[3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)-4-ìåòîêñèôåíèë]
ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí

396,1 3,09 (ñïîñîá À) ÄÌÑÎ-d6: 8,44 (ä, 1Í), 8,26 (ä, 1Í), 8,06 (ì, 2Í), 8,02 (ò, 1Í),
7,88 (ñ, 1Í), 7,67 (ä, 1Í), 7,30 (òä, 1Í), 7,08 (ä, 1Í), 7,02 (ä,
1Í), 3,90 (ñ, 1Í), 3,60 (ì, 4Í), 3,55 (ì, 4Í).

3-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)-N-(2-
äèìåòèëàìèíîýòèë)-4-ìåòîêñèáåíçàìèä

397,2 2,79
Ñïîñîá À

ÄÌÑÎ-d6: 9,52 (ä, 1Í), 8,73 (ä, 1Í), 8,54 (ò, 1Í), 8,45 (ä, 1Í),
8,02 (òä, 1Í), 7,86 (ì, 1Í), 7,72 (ä, 1Í), 7,62 (ñ, 1Í), 7,45 (ää,
1Í), 7,25 (ää, 1Í), 7,08 (ä, 1Í), 3,93 (ñ, 1Í), 3,60 (êâ, 2Í),
3,29 (êâ., 2Í),  2,88 (ñ, 3Í), 2,86 (ñ, 3Í).

Ñõåìà 24
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4-[5-Àìèíî-3-(2-áðîì-3,5-äèìåòîêñè-4-ìåòèëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèë

Ê ñóñïåíçèè 4-(5-Àìèíî-3-(3,5-äèìåòîêñè-4-ìåòèëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîíèòðèëà (155 ìã, 0,44 ììîëü) â CCl4 (10 ìë) è áåíçîëå (10 ìë) äîáàâë þò N-
áðîìñóêöèìèä (100 ã, 0,56 ììîëü) è ïåðîêñèä áåíçîèëà (10 ìã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 16 ÷àñ. Êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò
ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (80 ìã).

FIA-ÌÑ: m/e=429,1 è 431,1 (Ì+Í), 427,1 è 429,1 (Ì-Í). Rt=3,89 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ
(500 ÌÃö, ÄÌÑÎ(d6)): 7,95 (ä, 2Í), 7,82 (ñ, 1Í), 7,80 (ä, 2Í), 7,37 (ñ, 1Í), 6,88
(øèð.ñ, 2Í), 3,80 (ñ, 3Í), 3,69 (ñ, 3Í), 2,08 (ñ, 3Í).

Ñõåìà 25

N3-(4-Àìèíî-5-ìîðôîëèí-4-èë-2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí è N-[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)-2-
ìîðôîëèí-4-èë-5-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë]àöåòàìèä

Ðàñòâîð 1-öèàíî-3-(5-ìîðôîëèí-4-èë-4-íèòðî-2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-2-
ôåíèëèçîìî÷åâèíû (3,60 ã, 8 ììîëü), 2-ãèäðàçèíîïèðèäèíà (2,0 ã, 18,3 ììîëü) â DMA (50
ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå 18 ÷àñ. Ñìåñü óïàðèâàþò â âûñîêîì âàêóóìå è
îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â âîäå (200 ìë) è ôèëüòðóþò. Òâåðäîå âåùåñòâî ñóñïåíäèðóþò â
ñìåñè EtOH (50 ìë) è EtOAc (30 ìë), âñòð õèâàþò ñ 10% Pd/C (835 ìã) è 6 í. HCl (2 ìë)
â àòìîñôåðå Í2 (50 ôóíò/êâ. äþéì) â òå÷åíèå 18 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò
÷åðåç öåëèò è öåëèò ïðîìûâàþò ÄÌÔ. Ôèëüòðàò è ïðîìûâíûå æèäêîñòè îáúåäèí þò è
ïåðåãîí þò â âûñîêîì âàêóóìå è çàòåì ëèîôèëèçóþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (2,35 ã). Íåáîëüøîå êîëè÷åñòâî äîïîëíèòåëüíî î÷èùàþò ÂÝÆÕ äë 
áèîëîãè÷åñêîãî àíàëèçà.

FIA-ÌÑ: m/e=437,2 (Ì+Í). Rt=3,14 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ(d6)): 8,41 (ä,
1Í), 8,31 (ì, 1Í), 8,0 (ò, 1Í), 7,96 (ì, 1Í), 7,75 (øèð.ñ, 2Í), 7,61 (ä, 1Í), 7,22
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(ää, 1Í), 6,93 (ì, 1Í), 5,0 (øèð.ñ, 2Í), 3,79 (ì, 4Í), 2,86 (ì, 4Í).
Ðàñòâîð N3-(4-àìèíî-5-ìîðôîëèí-4-èë-2-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-

[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà (150 ìã, 0,34 ììîëü) â ÄÌÔ (6 ìë) îáðàáàòûâàþò ïèðèäèíîì
(0,1 ìë) è óêñóñíûì àíãèäðèäîì (0,040 ìë) ïðè 23°Ñ â òå÷åíèå 4 ÷àñ. Ñìåñü êîíöåíòðèðóþò
è îñòàòîê î÷èùàþò ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (43 ìã).

FIA-ÌÑ: m/e=479,2 (Ì+Í). Rt=3,30 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ(d6)):
ÄÌÑÎ(d6): 8,89 (ñ, 1Í), 8,56 (ñ, 1Í), 8,43 (ää, 1Í), 8,19 (ñ, 1Í), 8,02 (òä, 1Í),
7,88 (ñ, 1Í), 7,75 (ì, 2Í), 7,65 (ä, 1Í), 7,23 (ää, 1Í), 3,82 (ì, 4Í), 2,88 (ì, 4Í), 2,11 (ñ, 3Í).

Ïðèìåð 54

[4-(5-Àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)ôåíèë]ïèïåðàçèí-1-èëìåòàíîí.
Ñìåñü òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèíî)áåíçîèë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (22,1 ìã) è òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû
(0,50 èë) ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (13,6 ìã) â âèäå
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÌÑ (ES+): m/z=365,1. 1Í ßÌÐ (CD3SOCD3, 500 ÌÃö): δ 3,09-3,23 (ì, 4Í), 3,63-3,76
(ì, 4Í), 7,20-7,25 (ì, 1Í), 7,41 (ä, 2Í), 7,64-7,74 (ì,4Í), 7,95-8,02 (ì, 1Í), 8,39-
8,44 (ì, 1Í), 8,66-8,95 (ì, 2Í), 9,44-9,48 (ì, 1Í).

Ïðèìåð 55

N3-(4-Ïèïåðàçèí-1-èëôåíèë)-1-ïèðèäèí-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí. Óêàçàííîå
â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-[4-(5-àìèíî-1-ïèðèäèí-2-èë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)ôåíèë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû ïî ïðîöåäóðå,
îïèñàííîé âûøå.

ÌÑ (ES+): m/z=337,20. 1Í ßÌÐ (CD3OD, 500 ÌÃö): δ 3,34-3,41 (ì, 8Í), 7,06 (ä, 2Í),
7,30 (ää, 1Í), 7,53 (ä, 2Í), 7,82 (ä, 1Í), 7,97-8,02 (ì, 1Í), 8,45-8,48 (ì, 1Í).

Ïðèìåð 56

1-(4-Àìèíîìåòèëôåíèë)-N3-[3,5-äèìåòîêñè-4-(ïèïåðèäèí-4-èëîêñè)ôåíèë]-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí. Óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò èç áóòèëîâîãî ýôèðà 4-
{4-[5-àìèíî-1-(4-öèàíîôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]-2,6-äèìåòîêñèôåíîêñè}
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ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû ïî ïðîöåäóðå, îïèñàííîé âûøå.
ÌÑ (ES+): m/z=440,20. 1Í ßÌÐ (CD3OD, 500 ÌÃö): δ 1,90-2,09 (ì, 4Í), 3,13-3,21 (ì,

2Í), 3,50-3,59 (ì, 2Í), 3,82 (ñ, 6Í), 4,19 (ñ, 2Í), 4,29-4,35 (ì, 1Í), 6,93 (ñ, 2Í), 7,61 (ä,
2Í), 7,70 (ä, 2Í).

Ñõåìà 26

Ïðèìåð 57

4-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôëèí-4-èë)ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèë.
Ñìåñü 1-(2-ôòîð-4-èîäôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèíîôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà (0,48
ã, 0,99 ìîëü) è öèàíèäà ìåäè (I) (0,09 ã, 0,99 ììîëü) â ÍÌÐÀ (3 ìë) è íàãðåâàþò ïðè 55°Ñ â
òå÷åíèå 2 ÷àñ, çàòåì âûëèâàþò â âîäó (75 ìë) è ôèëüòðóþò, ïðîìûâà  âîäîé.
Ôèëüòðîâàëüíûé îñàäîê ñóñïåíäèðóþò â õëîðîôîðìå (100 ìë) è ìåòàíîëå (5 ìë), êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2 ÷àñ, îõëàæäàþò, ôèëüòðóþò è âûïàðèâàþò. Î÷èñòêà
ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,04 ã, âûõîä 9%) â
âèäå ñâåòëî-ðûæåâàòî-êîðè÷íåâîãî ëèîôèëèçàòà.

Àíàëîãè÷íûì ñïîñîáîì ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
Âðåì 
óäåðæèâàíè , ìèí

ßÌÐ

4-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèë

385,20 2,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,88 (ñ, 1Í), 8,11 (ää, 1Í), 7,82 (ì,
2Í), 6,93 (ñ, 2Í), 6,70 (øèð. ñ, 2Í), 3,70 (ñ, 6Í), 3,57 (ñ,  3Í) ì.ä.

4-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèë

380,10 1,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,85 (øèð. ñ, 1Í), 8,12 (ää, 1Í), 7,84
(ää, 1Í), 7,77 (ò, 1Í), 7,44 (ä, 2Í), 6,96 (ì, 2Í), 6,66
(øèð.ñ, 2Í), 3,73 (ì, 4Í), 3,09 (ì, 4Í) ì.ä.

Ïðèìåð 58

4-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèë
Ñìåñü 1-(2-ôòîð-4-èîäôåíèë)-N3-(4-ìîðôîëèíîôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà

(0,48 ã, 0,99 ììîëü) è öèàíèäà ìåäè (I) (0,09 ã 0,99 ììîëü) â ÍÌÐÀ (3 ìë) íàãðåâàþò ïðè
55°Ñ, çàòåì âûëèâàþò â âîäó (75 ìë) è ôèëüòðóþò, ïðîìûâà  âîäîé. Ôèëüòðîâàëüíûé
îñàäîê ñóñïåíäèðóþò â õëîðîôîðìå (100 ìë) è ìåòàíîëå (5 ìë), êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2 ÷àñ, îõëàæäàþò, ôèëüòðóþò è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà
ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,04 ã, âûõîä 9%) â
âèäå ñâåòëî-ðûæåâàòî-êîðè÷íåâîãî ëèîôèëèçàòà.
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Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+
Í)

Âðåì 
óäåðæèâàíè , ìèí

ßÌÐ

4-[5-Àìèíî-3-(3,4,5-òðèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèë

383,20 2,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,88 (ñ, 1Í), 8,11 (ää, 1Í), 7,82 (ì,
2Í), 6,93 (ñ, 2Í), 6,70 (øèð.ñ, 2Í), 3,70 (ñ, 6Í), 3,57 (ñ, 3Í) ì.ä.

4-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-3-ôòîðáåíçîíèòðèë

380,10 1,80 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,85 (øèð.ñ, 1Í), 8,12 (ää, 1Í), 7,84
(ää, 1Í), 7,77 (ò, 1Í), 7,44 (ä, 2Í), 6,96 (ì, 2Í), 6,66
(øèð.ñ, 2Í), 3,73 (ì, 4Í), 3,09 (ì, 4Í) ì.ä.

Ñõåìà 27

Ïðèìåð 59

{4-[5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ôåíèë}ìîðôîëèí-4-
èëìåòàíîí. Ñìåñü 4-[5-àìèíî-3-áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]
áåíçîéíîé êèñëîòû (0,15 ã, 0,44 ììîëü), ìîðôîëèíà (0,05 ìë, 0,55 ììîëü) è HBTU (0,21
ã, 0,55 ììîëü) â ÒÃÔ (5 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò âîäîé, ýêñòðàãèðóþò ñìåñüþ ìåòàíîë/äèõëîðìåòàí, ñóøàò
(ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà 2 ïîñëåäîâàòåëüíûìè ïîëóïðåïàðàòèâíûìè
ÂÝÆÕ äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,008 ã, âûõîä 5%) â âèäå ñâåòëî-ðîçîâîãî
ëèîôèëèçàòà.

Àíàëîãè÷íûì ñïîñîáîì ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
Âðåì 
óäåðæèâàíè ,
ìèí

ßÌÐ

{4-[5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ôåíèë}ìîðôîëèí-4-
èëìåòàíîí

409,20 2,38 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,79 (ñ, 1H), 7,63 (ä, 2H), 7,53 (ä, 2H),
7,29 (ä, 1H), 6,97 (ää, 1H), 6,77 (ä, 1H), 6,50 (ñ, 2H),
5,90 (ñ, 2H), 3,4-3,6 (øèð.ì, 8H) ì.ä.

{4-[5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ôåíèë}-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ìåòàíîí

422,20 1,27 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,79 (ñ, 1H), 7,62 (ä, 2H), 7,49 (ä, 2H),
7,29 (ä, 1H), 6,97 (ää, 1H), 6,77 (ä, 1H), 6,50 (ñ, 2H),
5,90 (ñ, 2H), 3,5 (øèð. ì, 4H), 2,3 (øèð. ì, 4H), 2,21 (ñ, 3H) ì.ä.

4-[5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-N-ìåòèëáåíçàìèä

353,20 2,22 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,80 (ñ, 1H), 8,44 (êâ., 1H), 7,94 (ä,
2H), 7,65 (ä, 2H), 7,28 (ä, 1H), 6,98 (ää, 1Í), 6,78 (ä,
1H), 6,54 (ñ, 2H), 5,91 (ñ, 2H), 2,80 (ä, 3H) ì.ä.

4-[5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçàìèä

339,10 2,09 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,80 (ñ, 1H), ,7,98 (ì, 3H), 7,64 (ä,
2H), 7,35 (ñ, 1H), 7,28 (ä, 1H), 6,98 (ää, 1Í), 6,78 (ä,
1H), 6,54 (ñ, 2H), 5,91 (ñ, 2H), ì.ä.

4-[5-Àìèíî-3-(áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]-N,N-äèìåòèëáåíçàìèä

367,20 2,36 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,79 (ñ, 1H), 7,62 (ä, 2H), 7,51 (ä, 2H),
7,29 (ä, 1H), 6,98 (ää, 1H), 6,77 (ä, 1Í), 6,49 (ñ, 2H),
5,90 (ñ, 2H), 2,98 (ñ, 6H) ì.ä.

Ïðèìåð 60
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N3-(2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-1-[4-1Í-òåòðàçîë-5-èë)ôåíèë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí
4-[5-Àìèíî-3-(2,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]áåíçîíèòðèë (52 ìã, 0,15

ììîëü) è òðèìåòèëñèëèëàçèä (20 ìã, 0,165 ìîëü) ñóñïåíäèðóþò â 1 ìë òîëóîëà ñ
êàòàëèòè÷åñêèì êîëè÷åñòâîì îêñèäà äèáóòèëîëîâà è íàãðåâàþò äî 110°Ñ â òå÷åíèå 18
÷àñîâ. Òîëóîë âûïàðèâàþò è îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 13
ìã ïðîäóêòà â âèäå ñîëè ñ TFA.

Íàçâàíèå Ïðîöåäóðà
î÷èñòêè

ÌÑ (Ì+
Í)

Âðåì 
óäåðæèâàíè 
(ìèí)

ßÌÐ

N3-(2,4-äèìåòîêñèôåíèë)-1-[4-(1Í-òåòðàçîë-
5-èë)ôåíèë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

3 380,20 2,61 Àöåòîí-d: 8,3 (ä, 2Í), 8,1 (ä, 1Í), 7,9 (ä, 2Í),
7,3 (øèð.ñ, 1Í), 6,7 (øèð.ñ, 2Í), 6,6 (ì, 1Í),
6,5 (ää, 1Í), 3,9 (ñ, 3Í), 3,8 (ñ, 3Í).

Ñõåìà 28

(à) NMP, 220°Ñ, ìèêðîâîëíîâà  àïïàðàòóðà, (b) Ìåòîä çàìåùåíè  À: àìèí, ÒÃÔ, DIEA,
êèï ÷åíèå ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì; ñïîñîá çàìåùåíè  Â: àìèí, NMP, 220°Ñ,
ìèêðîâîëíîâà  àïïàðàòóðà.

Ïðèìåð 61

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(6-ïèïåðàçèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí. Ñìåñü 1-(6-õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèíà (0,11 ã, 0,30 ììîëü), ïèïåðàçèíà (0,26 ã, 3,0 ììîëü) è
äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà (0,21 ìë) â ÒÃÔ (100 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 3 ÷àñ, çàòåì îõëàæäàþò è óïàðèâàþò. Î÷èñòêà
ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,13 ã, âûõîä 64%) â
âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àþò ñ èñïîëüçîâàíèåì óêàçûâàåìûõ àíàëîãè÷íûõ
ñïîñîáîâ (ñõåìà 28).

Íàçâàíèå Ñïîñîá
çàìåùåíè 

ÌÑ
(Ì+Í)

Âðåì 
óäåðæèâàíè 
(ìèí)

ßÌÐ
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N3-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-1-[6-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 388,30 1,63 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,62 (ñ, 1H), 8,47 (ä, 1H), 8,13
(ì, 1H), 7,82 (ñ, 2H), 7,23 (ì, 1H), 7,02 (ì, 1H),
6,86 (ñ, 1H), 4,55 (ä, 2H), 3,54 (ä, 2H), 3,29 (ò,
2H), 3,11(ì, 2H), 2,86 (ñ, 3H) ì.ä.

1-(6-Äèýòèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(2,4-
äèôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 361,20 3,91 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,66 (ñ, 1H), 8,36 (ñ, 1H), 8,04
(ì, 1H), 7,77 (ñ, 2H), 7,21 (ì, 1H), 7,01 (ì, 1H),
6,56 (ñ, 1H), 3,54 (ì, 4H), 1,15 (ò, 6H) ì.ä.

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 396,30 1,81 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,48 (ñ, 1H), 8,39 (ñ, 1Í), 8,12
(ää, 1H), 7,87 (ñä, 1H), 7,77 (ñ, 2H), 7,38 (ñ, 1H),
7,01 (ää, 1H), 6,91 (ì, 2H), 6,70 (ñ, 1H), 3,87 (ñ, 3H), 3,70
(ì, 2H), 3,62 (ì, 2H), 3,34 (ì, 2H), 3,08 (ì, 2Í),
2,02 (ì, 2H), 1,87 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 402,30 1,85 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,62 (ñ, 1H), 8,39 (ñ, 3H), 8,06
(ì, 1H), 7,84 (ñ, 1H), 7,75 (ñ, 2H), 7,24 (ì, 1H),
6,99 (ì, 1H), 6,62 (ñ, 1H), 3,68 (ì, 2H), 3,61 (ì,
2H), 3,34 (ì, 2H), 3,07 (ì, 2H), 2,02 (ì, 2H), 1,86
(ì, 2H) ì.ä.

N3-Èíäàí-4-èë-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 406,30 2,70 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,39 (ñ, 1H), 8,08 (ñ, 3H), 7,85
(ñ, 1H), 7,80 (ä, 1H), 7,71 (ñ, 2H), 7,05 (ò, 1H),
6,81 (ä, 1H), 6,65 (ñ, 1H), 3,69 (ì, 2H), 3,61 (ì,
2H), 3,35 (ì, 2H), 3,07 (ì, 2H), 2,86 (ì, 4H),
2,01(ì, 4H), 1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-Èíäàí-4-èë-1-[6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 392,30 2,61 (500ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1H), 8,08 (ñ, 1H), 7,80
(ä, 1H), 7,77 (ñ, 2H), 7,08 (ò, 1H), 6,84 (ñ, 1H),
6,80 (ä, 1H), 4,52 (ì, 2H), 3,54 (ì, 2H), 3,30 (ì,
2H), 3,11 (ì, 2H), 2,85 ( ì, 7H), 1,99 (ì, 4H), ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-èíäàí-4-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 418,30 2,15 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1H), 8,10 (ñ, 1H), 7,80
(ä, 1H), 7,77 (ñ, 2H), 7,07 (ò, 1H), 6,84 (ñ, 1H),
6,81(ä, 1H), 4,53 (øèð. ì, 2H), 3,59 (øèð. ì, 2H),
3,30 (øèð. ì, 4H), 2,86 (ì, 5H), 1,99 (ì, 2H), 0,97
(øèð. ì, 2H), 0,84 (øèð. ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-ìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 408,30 1,88 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1H), 8,16 (ää, 1H), 7,84
(ñ, 2H), 7,38 (ñ, 1H), 7,00 (ää, 1H), 6,99 (ò, 3Í),
4,6 (øèð. ì, 2Í), 3,87 (ñ, 3H), 3,6 (øèð. ì, 2Í),
3,30 (øèð. ì, 4H), 2,9 (øèð. ì, 1Í), 0,98 (øèð. ì,
2Í), 0,85 (øèð. ì, 2Í) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2,4-äèôòîðôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 414,30 2,45 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,64 (ñ, 1H), 8,47 (ñ, 1H), 8,12
(ì, 1H), 7,82 (ñ, 2H), 7,23 (ì, 1H), 7,01(ì, 1H),
6,83 (ñ, 1H), 4,5 (øèð. ì, 2H), 3,6 (øèð. ì, 2Í),
3,30 (øèð. ì, 4Í), 2,85 (øèð. ì, 1H), 0,95 (øèð. ì,
2Í), 0,83 (øèð. ì, 2H) ì.ä.

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-[6-(2-
ïèððîëèäèí-1-èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-
èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 451,30 0,24 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,91(ñ, 1H), 8,38 (ñ, 1H), 7,84
(ñ, 1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,50 (ä, 2H), 6,90 (ä, 2H),
6,66 (ñ, 1H), 3,76 (ì, 4H), 3,69 (ì, 2Í), 3,62 (øèð.
ì, 2Í), 3,35 (ì, 2Í), 3,04 (ì, 6Í), 2,02 (ì, 2Í),
1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(6-
ïèïåðàçèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 423,30 1,98 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,93 (ñ, 1H), 8,88 (ñ, 1H), 8,45
(ñ, 1H), 7,76 (ñ, 2H), 7,53 (ä, 2H), 6,94 (ä, 2H),
6,82, (ñ, 1H), 3,89 (ì, 4H), 3,76 (ì, 4Í), 3,24 (ì,
4Í), 3,05 (ì, 4H) ì.ä.

1-[6-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-
èë]-N5-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 437,30 2,30 (ÄÌÑÎ-d6, 500 ÌÃö) 10,85 (ñ, 1H), 8,54 (ä, 1Í)" 7,58
(ää, 2H), 6,96 (ä, 2H), 6,76 (ñ, 1H), 5,80 (øèð.,
2Í), 4,5 (øèð. ì, 2Í), 3,75 (ì, 4Í), 3,53 (ì, 2Í),
3,29 (ì, 2Í), 3,10 (ì, 2H), 3,07 (ì, 4H), 2,85 (ñ, 3H) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-ìîðôîëèí-4-èë-
ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 463,40 2,07 (500ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,92 (ñ, 1H), 8,47 (ñ, 1H), 7,76
(ñ, 2H), 7,53 (ä, 2H), 6,92 (ä, 2H), 6,86 (ñ, 1H),
4,5 (øèð.ì, 2Í), 3,75 (ì, 4H), 3,6 (øèð. ì, 2Í), 3,3
(øèð ò, 4Í), 3,04 (ì, 4Í), 2,9 (øèð ì, 1Í), 0,98 (ì,
2Í), 0,86 (ì, 2Í) ì.ä.

1-[6-(1-Áåíçèëïèððîëèäèí-3-
èëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-ôåíèë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 428 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDC13) 8,32 (1Í, ñ), 7,50 (2Í, ä),
7,3 1(7Í, ì), 6,95 (1Í, ò), 6,65 (1Í, ñ), 6,63 (1Í,
ñ), 3,75 (2Í, ää), 2,90 (1Í, ì), 2,75 (1Í, ì), 2,70
(1Í, ì), 2,40 (2H, ì) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]-2-ôåíèëýòàíîë

Â 389 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,10 (1Í, ñ), 8,28 (1Í, ñ), 8,10 (1Í, øèð
ñ), 7,65 (5Í, ì), 7,43-7,20 (7Í, ì), 6,85 (1Í, ò), 5,21 (1Í, øèð ñ),
4,95 (1Í, øèð ñ), 3,65 (2Í, øèð. ñ) ì.ä

1-{6-[1-(4-Ìåòîêñèôåíèë)-ýòèëàìèíî]ïèðèìèäèí-4-
èë}-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 403,3 3,5 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,08 (1Í, ñ), 8,26 (1Í, ñ), 8,04 (1Í, ä),
7,66 (2Í, ñ), 7,59 (2Í, ì), 7,34-7,20 (4Í, ì), 6,89 (3Í, ì), 3,70 (3Í,
ñ), 1,44 (3Í, ä) ì.ä.

1-[6-(Èíäàí-1-èëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-ôåíèë-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 385,2 3,83 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,10 (1Í, ñ), 8,39 (1Í, ñ), 8,01 (1Í, ä),
7,70 (2Í, ñ), 7,61 (2Í, ä), 7,30-7,10 (8Í, ì), 6,80 (1Í, ì), 6,70 (1Í,
ñ), 3,30 (2Í, ì), 3,10-2,80 (3Í, ì) ì.ä.

1-{6-[1-(4-Ôòîðôåíèë)ýòèëàìèíî]-ïèðèìèäèí-4-èë}-
N3-ôåíèë-1 Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 391,3 3,61 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,09 (1Í, ñ), 8,26 (1Í, ñ), 8,11 (1Í, ä),
7,66 (2Í, ñ), 7,59 (2Í, ì), 7,42 (2Í, ì), 7,25 (2Í, ì), 7,15 (2Í, ò),
6,89 (1Í, ì), 5,30 (1Í, øèð.ñ), 1,45 (3Í, ä) ì.ä.
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N3-Ôåíèë-1-[6-(1-ôåíèëïðîïèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-
èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

B 387,3 3,76 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,09 (1Í, ñ), 8,26 (1Í, ñ), 8,05 (1Í, ä),
7,62 (2Í, ñ), 7,59 (2Í, ì), 7,45-7,18 (8Í, ì), 6,89 (1Í, ì), 5,30 (1Í,
øèð. ñ), 1,80 (2Í, ì), 0,9 (3Í, ì) ì.ä.

3-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]-3-ôåíèëïðîïàí-1-îë

B 403,2 2,87 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,09 (1Í, ñ), 8,26 (1Í, ñ), 8,12 (1Í, ä),
7,62 (2Í, ñ), 7,59 (2Í, ì), 7,45-7,18 (8Í, ì), 6,89 (1Í, ì), 5,30 (1Í,
øèð. ñ),4,55 (1Í, ì), 3,50 (2Í, ì), 1,90 (2Í, ì) ì.ä.

1-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]èíäàí-2-îë

Â 401,3 3,27 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,09 (1Í, ñ), 8,32 (1Í, ñ), 7,70 (3Í, ñ), 7,60
(3Í, ì), 7,32-7,10 (6Í, ì), 6,89 (1Í, ì), 5,60 (1Í, øèð. ñ), 5,08 (1Í,
øèð. ñ), 4,50 (1Í, øèð. ñ), 3,05 (1Í, ää), 2,85 (1Í, ää) ì.ä.

1-{6-[1-(4-Ôòîðôåíèë)ýòèëàìèíî]-ïèðèìèäèí-4-èë}
-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 391,3 3,61 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,09 (1Í, ñ), 8,26 (1Í, ñ), 8,11 (1Í, ä), 7,66
(2Í, ñ), 7,59 (2Í, ì), 7,42 (2Í, ì), 7,25 (2Í, ì), 7,15 (2Í, ò), 6,89 (1Í,
ì), 5,30 (1Í, øèð.ñ), 1,45 (3Í, ä) ì.ä.

1-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]èíäàí-2-îë

Â 401,3 3,27 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,09 (1Í, ñ), 8,32 (1Í, ñ), 7,70 (3Í, ñ), 7,60
(3Í, ì), 7,32-7,10 (6Í, ì), 6,89 (1Í, ì), 5,60 (1Í, øèð. ñ), 5,08 (1Í,
øèð. ñ), 4,50 (1Í, øèð. ñ), 3,05 (1Í, ää), 2,85 (1Í, ää) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]ïðîïàí-1,3-äèîë

B 343,2 1,9 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,30 (1Í, ñ), 7,56 (2Í, ä), 7,23 (2Í, ò), 6,89
(1Í, ò), 6,81 (1Í, ñ), 3,71 (5Í, ì) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]ïðîïàí-1-îë

B 327,2 2,39 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,30 (1Í, ñ), 7,56 (2Í, ä), 7,23 (2Í, ò), 6,89
(1Í, ò), 6,77 (1Í, ñ), 4,10 (1Í, ì), 3,55 (2Í, ì), 1,23 (3Í, ä) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]-4-ìåòèëïåíòàí-1-îë

B 369,3 3,26 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,29 (1Í, ñ), 7,53 (2Í, ä), 7,23 (2Í, ò), 6,89
(1Í, ò), 6,74 (1Í, ñ), 3,55 (2Í, ì), 1,71 (1Í, ì), 1,50 (2Í, ò), 0,95 (7Í, ì) ì.ä.

{1-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]öèêëîïåíòèë}-ìåòàíîë

Â 367,3 3,13 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,70 (1Í, ñ), 7,57 (2Í, ä), 7,34 (2Í, ò),
7,30 (1Í, ò), 7,05 (1Í, ñ), 3,81 (2Í, ñ), 2,03 (4Í, ì), 1,85 (4H, ì) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]-3-ôåíèëïðîïàí-1-îë

Â 403,28 3,31 1H ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,20 (1Í, ñ), 7,57 (2Í, ä), 7,30-7,20 (6Í,
ì), 7,15 (1Í, ò), 6,89 (1Í, ò), 6,69 (1Í, ñ), 3,61 (2Í, ì), 3,40 (1Í, ò),
3,00 (1Í, ää), 2,85 (1Í, ää) 2,31 (1Í, ò), 2,0 (1Í, ì) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]-3-ôåíèëïðîïàí-1-îë

Â 403,28 3,31 1H ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,20 (1Í, ñ), 7,57 (2Í, ä), 7,30-7,20 (6Í,
ì), 7,15 (1Í, ò), 6,89 (1Í, ò), 6,69 (1Í, ñ), 3,61 (2Í, ì), 3,40 (1Í, ò),
3,00 (1Í, ää), 2,85 (1Í, ää), 2,31 (1Í, ò), 2,0 (1Í, ì) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]-3-ìåòèëáóòàí-1-îë

Â 355,3 2,87 1H ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,11 (1Í, ñ), 7,40 (2Í, ä), 7,38 (1Í, ì),
7,21 (3Í, ì), 7,0 (2Í, øèð. ñ), 6,81 (1Í, ò), 6,55 (1Í, ñ), 3,76 (1Í,
ää), 3,65 (1Í, ää), 0,90 (7Í, ì) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]öèêëîãåêñàíîë

Â 367,3 3,22 1H ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,27 (1Í, ñ), 7,57 (2Í, ä), 7,25 (2Í, ò),
6,89 (1Í, ò), 6,79 (1Í, øèð. ñ), 4,01 (1Í, ì), 1,90-1,40 (9Í, ì) ì.ä.

2-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî]-3-ôåíèëïðîïèîíàìèä

Â 416,3 3,42 1H ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,24 (1Í, ñ), 7,31-7,20 (6Í, ì), 7,17 (1Í,
ò), 6,89 (1Í, ò), 6,82 (1Í, øèð. ñ), 3,30 (1Í, ää), 3,23 (1H, ää), 2,99 ì.ä

Àìèä 1-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-
1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ïèïåðèäèí-3-êàðáîíîâîé
êèñëîòû

Â 380,3 2,87 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,12 (1Í, ñ), 8,39 (1Í, ñ), 7,75 (2Í, ñ),
7,59 (2Í, ä), 7,38 (1Í, øèð. ñ), 7,20 (2Í, ò), 6,90 (1Í, ñ), 6,80 (1Í,
ò), 6,75 (1Í, ñ), 3,05 (2Í, ì), 2,31 (1Í, ì), 1,95 (1Í, ì), 1,78 (1Í, ì),
1,67 (1Í, ì), 1,41 (1Í, ì) ì.ä.

Àìèä 1-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-
1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ïèïåðèäèí-4-êàðáîíîâîé
êèñëîòû

Â 380,3 2,65 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,10 (1Í, ñ), 8,37 (1Í, ñ), 7,75 (2Í, ñ),
7,58 (2Í, ä), 7,30 (1Í, øèð. ñ), 7,24 (2Í, ò), 6,81 (1Í, ñ), 6,80 (1Í,
ò), 6,73 (1Í, ñ), 4,35 (2Í, ì), 3,05 (2Í, ì), 2,41 (1Í, ì), 1,81 (2Í, ì),
1,55 (2Í, ì) ì.ä.

3-{4-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî[1,2,4]-òðèàçîë-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ïèïåðàçèí-1-èë}-3-
îêñîïðîïèîíèòðèë

Â 405,2 2,72 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,31 (1Í, ñ), 7,40 (2Í, ä), 7,25 (2Í, ò),
6,89 (1Í, ò), 6,77 (1Í, ñ), 6,65 (2Í, øèð. ñ), 6,45 (1Í, ñ), 3,82 (2Í,
ì), 3,70 (4Í, ì), 3,52 (2Í, ì), 3,40 (2Í, ñ) ì.ä.

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)[1,2,4]-òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-
èë}ïèïåðèäèí-4-èë)ìåòàíîë

B 470,3 2,53 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,28 (1Í, ñ), 8,00 (1Í, ò), 6,80 (2Í, øèð.
ñ), 6,71(1Í, ñ), 6,70-6,55 (3Í, ì), 4,42 (2Í, ì), 3,87 (4Í, ì), 3,50 (2Í,
ì), 3,40 (3Í, ì), 3,00 (4Í, ì), 2,86 (2Í, ì), 1,80 (2Í, ì) ì.ä.

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)[1,2,4]-òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-
èë}ïèððîëèäèí-2-èë)ìåòàíîë

B 456,3 2,42 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,20 (1Í, ñ), 7,99 (1Í, ò), 6,77 (2Í, øèð.
ñ), 6,62 (2Í, ì), 6,53 (2Í, ä), 3,77 (4Í, ì), 3,69 (1Í, äë), 3,60 (1Í,
ò), 3,50 (1Í, ì), 3,00 (4Í, ì), 2,05 (2Í, ì), 1,70 (4Í, ì) ì.ä.

1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)[1,2,4]-òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}
ïèððîëèäèí-3-îë

Â 442,3 2,13 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,40 (1H, ñ), 7,93 (1Í, ò), 6,90 (2Í, øèð.
ñ), 6,63 (1Í, ñ), 4,48 (1Í, ñ), 3,85 (4Í, ì), 3,65 (2Í, øèð. ñ), 3,42
(4Í, ì), 3,20 (1Í, ì), 2,40 (2Í, ì), 2,15 (2Í, ì), 2,0 (2Í, ì) ì.ä.

1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)[1,2,4]-òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}
ïèððîëèäèí-3-îë

Â 442,3 2,13 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,40 (1Í,), 7,93 (1Í, ò), 6,90 (2Í, øèð.
ñ), 6,63 (1Í, ñ), 4,48 (1Í, ñ), 3,85 (4Í, ò), 3,65 (2Í, øèð. ñ), 3,42
(4Í, ò), 3,20 (1Í, ò), 2,40 (2Í, ò), 2,15 (2Í, ò), 2,0 (2Í, ò) ì.ä.

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)[1,2,4]-òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-
èëàìèíî}öèêëîïåíòèë)-ìåòàíîë

Â 470,3 2,76 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,29 (1Í, ñ), 8,02 (1Í, ò), 6,82-6,70 (3Í,
ì), 3,82 (4Í, ì), 3,77 (2Í, ñ), 3,09 (4Í, ì), 2,00 (2Í, ì), 1,90 (2Í,
ì), 1,8 (2Í, ì), 1,70 (2Í, ì) ì.ä.

Ýòèëîâûé ýôèð 1-{6-[5-àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-
4-èëôåíèëàìèíî)[1,2,4]-òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}
ïèïåðèäèí-3-êàðáîíîâîé êèñëîòû

B 512,3 3,57 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,28 (1Í, ñ), 7,96 (1Í, ò), 6,88 (1Í, øèð.
ñ), 6,73 (1Í, ñ), 6,70-6,62 (2Í, ì), 4,05 (2Í, êâ.), 3,80 (4Í, ì),
3,28 (1Í, ää) 3,15 (1Í, ò), 3,02 (4Í, ì), 2,49 (1Í, ì), 2,05 (1Í, ì),
1,76 (2Í, ì), 1,52 (1Í, ì), 1,20 (3Í, ò) ì.ä.
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2-({6-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}ìåòèëàìèíî)-4-
ìåòèëïåíòàí-1-îë

B 468,3 2,65 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,21 (1Í, ñ), 7,33 (2Í, ä), 6,84 (2Í, ä),
6,70 (2Í, øèð. ñ), 6,66 (1Í, ñ), 6,40 (1Í, ñ), 3,80 (4Í, ì), 3,62
(2Í, ì), 3,02 (4Í, ì), 2,89 (3Í, ñ), 1,50 (2Í, ì), 1,42 (1Í, ì), 1,21
(1Í, ì), 0,85 (6Í, ì) ì.ä.

2-({6-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî}-4-ìåòèëïåíòàí-1-
îë

Â 454,3 2,31 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,13 (1H, ñ), 7,33 (2Í, ä), 7,12 (1Í, øèð.
ñ), 6,97 (2Í, øèð. ñ), 6,80 (2Í, ä), 6,57 (1Í, ñ), 3,80 (5Í, ì), 3,53
(1Í, ì),3,00 (4Í, ì), 1,60 (1Í, ì), 1,34 (2Í, ì), 0,90 (3Í, ì), 0,85 (4Í, ì) ì.ä.

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}ïèïåðèäèí-3-èë)ìåòàíîë

Â 452,3 2,05 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,24 (1Í, ñ), 7,35 (2Í, ä), 6,84 (4Í, ì),
6,72 (1Í, ñ), 3,92 (1Í, ää), 3,78 (4Í, ì), 3,48 (1Í, ì), 3,41 (1Í,
ì), 3,29 (1Í, ì), 3,00 (4Í, ì), 1,80 (2Í, ì), 1,67 (1Í, ì), 1,50 (1Í,
ì), 1,36 (1Í, ì) ì.ä.

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}ïèïåðèäèí-3-èë)ìåòàíîë

Â 452,3 2,16 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö CDCl3) d 8,24 (1Í, ñ), 7,35 (2Í, ä), 6,84 (4Í, ì),
6,72 (1Í, ñ), 3,92 (1Í, ää), 3,78 (4Í, ì), 3,48 (1Í, ì), 3,41 (1Í,
ì), 3,29 (1Í, ì), 3,00 (4Í, ò), 1,80 (2Í, ò), 1,67 (1Í, ì), 1,50 (1Í,
ì), 1,36 (1Í, ì) ì.ä.

1-(4-{6-[5-Àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}ïèïåðàçèí-1-
èë)ýòàíîí

Â 465,4 2,02 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,38 (1Í, ñ), 7,47 (2Í, ä), 6,95 (2Í, ä),
6,82 (1Í, ñ), 3,81 (6Í, ì), 3,78-3,62 (6Í, ì), 3,08 (4Í, ì), 2,12 (3Í, ñ) ì.ä.

Ýòèëîâûé ýôèð 4-{6-[5-àìèíî-3-(4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}
ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû

Â 495,4 2,61 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, MeOD-d4) d 8,38 (1Í, ñ), 7,47 (2Í, ä), 6,95 (2Í, ä),
6,82 (1Í, ñ), 4,15 (2Í, êâ.), 3,81 (4Í, ì), 3,74 (4Í, ì), 3,59 (4Í,
ì), 3,08 (4Í, ì), 1,25 (3Í, ò) ì.ä.

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èë-
ôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}
ïèïåðèäèí-3-èë)ìåòàíîë

Â 482,4 2,39 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,24 (1Í, ñ), 7,97 (1Í, ä), 6,82 (1Í,
ñ), 6,75 (1Í, ñ), 6,63 (2Í, ñ), 6,50 (1Í, ää), 6,46 (1Í, ñ), 3,90
(1Í, ää), 3,80 (7Í, ì), 3,48 (3Í, ì), 3,35 (1Í, ì), 3,0 (4Í, ì),
1,82 (2Í, ì), 1,68 (1Í, ì), 1,50 (1Í, ì), 1,40 (1Í, ì) ì.ä.

2-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èë-
ôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî}-
4-ìåòèëïåíòàí-1-îë

Â 484,4 2,57 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,20 (1Í, ñ), 7,99 (1Í, ä), 6,89 (1Í,
ñ), 6,70 (2 Í, ñ), 6,60 (1Í, ñ), 6,43 (2Í, ì), 3,80 (7Í, ì), 3,72
(1Í, ää), 3,53 (1Í, ää), 3,0 (4Í, ì), 1,64 (1Í, ì), 1,40 (2Í, ì),
0,93 (3Í, ä), 0,87 (3H, ä) ì.ä.

2-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èë-
ôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}-
ìåòèëàìèíî)-4-ìåòèëïåíòàí-1-îë

Â 498,4 2,9 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,29 (1Í, ñ), 8,04 (1Í, ä), 6,90 (1Í,
ñ), 6,80 (2Í, ñ), 6,70 (1Í, ñ), 6,43 (2Í, ì), 3,89 (7Í, ì), 3,70
(2 Í, ì), 3,10 (4Í, ì), 2,92 (3Í, ñ), 1,61 (2Í, ì), 1,30 (1Í, ì),
0,90 (6Í, ò) ì.ä.

1-{4-[4-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-
èë)ïèðèäèí-2-èë]ïèïåðàçèí-1-èë}ýòàíîí

Â 379,2 1,88 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,20 (1Í, ä), 7,93 (1Í, ñ), 7,41 (2Í,
ä), 7,21 (2Í, ò), 6,89 (1Í, ò), 6,81 (1Í, ñ), 6,80 (1Í, ä), 6,39
(1Í, ñ), 3,70 (2 Í, ì), 3,63 (2Í, ì), 3,51 (4Í, ì), 2,10 (3Í, ñ) ì.ä.

[4'-5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-{1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-3,4,5,6-
òåòðàãèäðî-2Í-[1,2']áèïèðèäèíèë-3-èë]ìåòàíîë

Â 366,3 1,84 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) d 8,05 (1Í, ä), 7,35 (2Í, ä), 7,20 (2Í,
ò), 7,01 (1Í, ì), 6,83 (1Í, ò), 6,75 (1Í, ñ), 6,61 (1Í, ä), 3,75
(1Í, ää), 3,70 (1Í, ää), 3,50-3,20 (4Í, ì), 1,79 (2Í, ì), 1,60
(1Í, ò), 1,45 (1Í, ì), 1,25 (1Í, ì) ì.ä.

1-[6-(4-Õëîðôåíèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-ôòîð-4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 482 4,4

1-[6-(2,5-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-
ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 453,2 3,7

N3-(2-Ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèë)-1-[6-(5-ìåòîêñè-2-
ìåòèëôåíèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

Â 437,2 3,7

N3-(2-Ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèë)-1-(6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Â 393,2 3,8

2(R)-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî}-4-
ìåòèëïåíòàí-1-îë

Â 417 3,15 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 8,8 (øèð. ì,1H), 8,459 (øèð. ì, 1H), 8,4 (ñ, 1H),
7,83 (ò, 1H), 6,9 (ä, 1H), 6,75 (ì, 2H), 4,2 (ì, 1H), 3,75 (ñ,
3H), 3,4 (øèð.ä, 2H), 1,65 (ì, 1H), 1,4 (ì, 2H), 0,9 (ä, 6H)

2(S)-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî}-4-
ìåòèëïåíòàí-1-îë

Â 417 3,15 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 8,8 (øèð. ì, 1H), 8,459 (øèð.ì, 1H), 8,4 (ñ, 1H),
7,83 (ò, 1H), 6,9 (ä, 1H), 6,75 (ì, 2H), 4,2 (ì, 1H), 3,75 (ñ,
3H), 3,4 (øèð.ä, 2H), 1,65 (ì, 1H), 1,4 (ì, 2H), 0,9 (ä, 6H)

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èëàìèíî}öèêëîïåíòèë)-
ìåòàíîë

Â 415 3,07 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 8,7 (øèð. ì, 1H), 8,45 (øèð. ì, 1H), 7,9 (ò, 1H),
6,9 (ä, 1H), 6,75 (ì, 2H), 3,75 (ñ, 3H), 3,6 (ì, 2H), 1,95 (ì, 2Í),
1,75 (ì, 2Í), 1,65 (ì, 2H), 1,54 (ì, H)

(1-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèëàìèíî)-[1,2,4]
òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-èë}ïèïåðèäèí-4-èë)ìåòàíîë

Â 415 2,94 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 8,65 (øèð. ì, 1H), 8,4 (ñ, 1H), 7,9 (ò, 1H), 6,9
(ä, 1H), 6,77 (ä, 1H), 6,67 (ñ, 1H), 4,4 (ì øèð., 1H), 3,75 (ñ,
3H) 3,3 (ì, 2H), 3,0 (ò, 2H), 2,0 (äì, 1H), 1,77 (ä, 2H), 1,7 (ì,
1H), 1,1 (êâàðò., 2H)

2(S)-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-
èëàìèíî}-2-ôåíèëýòàíîë

Â 492,2 2,73 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 8,25 (ñ, 1H), 8,19 (ì, 1H), 8,07 (ì, 1Í), 7,83 (ää,
1H), 7,67 (ì, 2H), 7,36 (ì, 2Í), 7,31 (ää, 2H), 7,23 (ää, 1Í),
6,83 (ää, 1Í), 6,73 (ì, 1Í), 5,22 (ì, 1Í), 3,74 (ì, 4Í), 3,64 (ì,
2Í), 3,08 (ì, 1Í) ì.ä.
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Ýòèëîâûé ýôèð 4-{6-{5-àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-
èëàìèíî}ïèïåðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû

Â 527,3 3 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 8,31(ñ, 1H), 8,18 (ì, 1Í), 7,78 (ää, 1H), 7,70 (ì,
2Í), 7,63 (ä, 1Í), 6,82 (ää, 1Í), 6,70 (ää, 1H), 6,54 (ñ, 1H),
4,11-4,02 (burried ì, 1H), 4,04 (êâ., 2H), 3,90 (ì, 2H), 3,73 (ì,
4H),  3,06 (ì, 4H), 2,98 (ì, 2Í), 1,87 (ì, 2Í), 1,32 (ì, 2H), 1,18
(ò, 3H) ì.ä.

2(R)-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-
èëàìèíî}-ïðîïàí-1-îë

Â 430,2 2,05 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 8,29 (ñ, 1H), 8,22 (øèð. ñ, 1H), 7,81 (ää, 1H),
7,72 (ì, 2Í), 7,54 (ì, 1H), 6,83 (ää, 1H), 6,70 (ää, 1H), 6,58
(øèð. ñ, 1H), 4,10 (ì, 1Í), 3,73 (ì, 4Í), 3,45 (ää, 1H), 3,34 (ì,
1Í), 3,06 (ì, 4Í), 1,12 (ä, 3H) ì.ä.

2(S)-{6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë]ïèðèìèäèí-4-
èëàìèíî}-3-ìåòèëáóòàí-1-îë

Â 458,3 2,51 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 8,27 (ñ, 1H), 7,82 (øèð. ñ, 1Í), 7,82 (ää, 1H),
7,71(ò, 2Í), 7,45 (ì, 1H), 6,83 (ä, 1H), 6,71 (ä, 1H), 6,67 (øèð.
ñ, 1H), 4,00 (ò, 1Í), 3,73 (ì, 4Í), 3,46 (ä, 2H), 3,07 (ì, 4Í),
1,92 (ì, 1Í), 0,90 (ò, 6H) ì.ä.

N3-Ôåíèë-1-(2-ôåíèëàìèíîïèðèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

Â 344,2 2,38 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 10,27 (øèð. ñ, 1H), 9,24 (ñ, 1H), 8,09 (ä, 1H),
7,55 (ä, 2H), 7,49 (ì, 4H), 7,33 (ñ, 1H), 7,25 (ì, 2Í), 7,23 (ò,
2H), 7,09 (øèð. ñ, 2H), 6,86 (ò, 1H) ì.ä.

N3-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-1-[6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 388,30 1,63 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,62 (ñ, 1H), 8,47 (ä, 1H), 8,13 (ì, 1H), 7,82
(ñ, 2H), 7,23 (ì, 1Í), 7,02 (ì, 1H), 6,86 (ñ, 1H), 4,55 (ä, 2H),
3,54 (ä, 2H), 3,29 (ò, 2H), 3,11 (ì, 2H), 2,86 (ñ, 3H) ì.ä.

1-(6-Äèýòèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(2,4-
äèôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 361,20 3,91 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,66 9ñ, 1H), 8,36 (ñ, 1H), 8,04 (ì, 1H), 7,77
(ñ, 2H), 7,21 (ì, 1H), 7,01 (ì, 1H), 6,56 (ñ, 1H), 3,54 (ì, 4H),
1,15 (ò, 6H) ì.ä.

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 396,30 1,81 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,48 (ñ, 1H), 8,39 (ñ, 1H), 8,12 (ää, 1H), 7,87
(ñä, 1H), 7,77 (ñ, 2H), &,38 (ñ, 1H), 7,01(ää, 1H), 6,91 (ì, 2H), 6,70
(ñ, 1H), 3,87 (ñ, 3H), 3,70 (ì, 2H), 3,62 (ì, 2Í), 3,34 (ì, 2Í),
3,08 (ì, 2Í), 2,02 (ì, 2Í), 1,87 (ì, 2Í) ì.ä.

N3-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 402,30 1,85 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,62 (ñ, 1H), 8,39 (ñ, 3H), 8,06 (ì, 1H), 7,84
(ñ, 1H), 7,75 (ñ, 2H), 7,24 (ì, 1H), 6,99 (ì, 1H), 6,62 (ñ, 1H),
3,68 (ì, 2H), 3,61 (ì, 2H), 3,34 (ì, 2H), 3,07 (ì, 2H), 2,02 (ì,
2H), 1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-Èíäàí-4-èë-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-èëýòèëàìèíî)-
ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 406,30 2,70 (500ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,39 (ñ, 1H), 8,08 (ñ, 3H), 7,85 (ñ, 1H), 7,80
(ä, 1H), 7,71 (ñ, 2H), 7,05 (ò, 1H), 6,81 (ä, 1H), 6,65 (ñ, 1H),
3,69 (ì, 2H), 3,61(ì, 2H), 3,35 (ì, 2H), 3,07 (ì, 2H), 2,86 (ì,
4H), 2,01(ì, 4H), 1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-Èíäàí-4-èë-1-[6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)-ïèðèìèäèí-
4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 392,30 2,61 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1H), 8,08 (ñ, 1H), 7,80 (ä, 1H), 7,77
(ñ, 2H), 7,08 (ò, 1H), 6,84 (ñ, 1H), 6,80 (ä, 1H), 4,52 (ì, 2H),
3,54 (ì, 2H), 3,30 (ì, 2H), 3,11(ì, 2H), 2,85 ( ì, 7H), 1,99 (ì, 4H), ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
èíäàí-4-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 418,30 2,15 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 848 (ñ, 1H), 8,10 (ñ, 1H), 7,80 (ä, 1H), 7,77
(ñ, 2H), 7,07 (ò, 1Í), 6,84 (ñ, 1H), 6,81 (ä, 1H), 4,53 (øèð. ì, 2H),
3,59 (øèð. ì, 2H), 3,30 (øèð. ì, 4H), 2,86 (ì, 5H), 1,99 (ì, 2H),
0,97 (øèð. ì, 2H), 0,84 (øèð.ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
(2-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 408,30 1,88 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1Í), 8,16 (ää, 1Í), 7,84 (ñ, 2H), 7,38
(ñ, 1Í), 7,00 (ää, 1Í), 6,99 (ì, 3H), 4,6 (øèð. ì, 2H), 3,87 (ñ,
3H), 3,6 (øèð. ì, 2H), 3,30 (øèð. ì, 4H), 2,9 (øèð. ì, 1Í), 0,98
(øèð. ì, 2H), 0,85 (øèð. ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
(2,4-äèôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 414,30 2,45 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,64 (ñ, 1Í), 8,47 (ñ, 1Í), 8,12 (ì, 1Í), 7,82
(ñ, 2H), 7,23 (ì, 1Í), 7,01 (ì, 1Í), 6,83 (ñ, 1Í), 4,5 (øèð. ì,
2H), 3,6 (øèð.ì, 2H), 3,30 (øèð.ì, 4H), 2,85 (øèð. ì, 1Í), 0,95
(øèð. ì, 2H), 0,83 (øèð. ì, 2H) ì.ä.

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 451,30 0,24 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,91(ñ, 1H), 8,38 (ñ, 1H), 7,84 (ñ, 1H), 7,70
(ñ, 2H), 7,50 (ä, 2H), 6,90 (ä, 2H), 6,66 (ñ, 1H), 3,76 (ì, 4H),
3,69 (ì, 2H), 3,62 (øèð. ì, 2H), 3,35 (ì, 2H), 3,04 (ì, 6Í), 2,02
(ì, 2H), 1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(6-ïèïåðàçèí-1-
èëïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 423,30 1,98 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,93 (ñ, 1Í), 8,88 (ñ, 1Í), 8,45 (ñ, 1Í), 7,76
(ñ, 2H), 7,53 (ä, 2H), 6,94 (ä, 2H), 6,82, (ñ, 1Í), 3,89 (ì, 4H),
3,76 (ì, 4H), 3,24 (ì, 4Í), 3,05 (ì, 4H) ì.ä.

1-[6-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N5-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 437,30 2,30 (ÄÌÑÎ-d6, 500ÌÃö) 10,85 (ñ, 1H), 8,54 (ä, 1H), 7,58 (ää, 2H), 6,96
(ä, 2H), 6,76 (ñ, 1H), 5,80 (øèð., 2Í), 4,5 (øèð. ì, 2H), 3,75 (ì,
4H), 3,53 (ì, 2H), 3,29 (ì, 2H), 3,10 (ì, 2H), 3,07 (ì, 4H), 2,85 (ñ, 3H) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 463,40 2,07 (500ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,92 (ñ, 1H), 8,47 (ñ, 1H), 7,76 (ñ, 2H), 7,53
(ä, 2H), 6,92 (ä, 2H), 6,86 (ñ, 1H), 4,5 (øèð. ì, 2H), 3,75 (ì,
4H), 3,6 (øèð. ì, 2H), 3,3 (øèð. ì, 4H), 3,04 (ì, 4H), 2,9 (øèð.
ì, 1H), 0,98 (ì, 2H), 0,86 (ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-
ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 455,3 1,8 CD3CN: 11,1 (ñ, 1H), 8,3(ñ,1H), 8,1 (ä, 1H), 6,6 (ñ, 1H), 6,4 (ì,
2H), 5,9 (øèð.ñ, 1H), 4,4 (ñ, 1H), 3,8 (ñ, 3H), 3,7 (ì, 4H), 3,2
(ì, 8H), 3,0 (ì, 4H), 2,4 (ì, 2H),

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 425,3 ÄÌÑÎ-d6: 8,8 (ñ, 1H), 8,3 (ñ, 1H), 7,65 (øèð.ñ, 2H), 7,5 (ä, 2H),
6,85 (ä, 2H), 6,65 (øèð.ñ, 1H), 3,7 (ì, 4H), 3,4 (øèð.ñ, 2H), 3,0
(ì, 4H), 2,4 (ì, 2H), 2,2 (øèð.ñ, 6H),

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N5-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 425,3 ÄÌÑÎ-d6: 8,4 (øèð.ñ, 1H), 7,55 (ì, 3H), 6,95 (ä, 2H), 6,5 (øèð.ñ,
1H), 5,7 (øèð.ñ 2H), 3,75 (ì, 4H), 3,5 (øèð.ñ, 2H), 3,05 (ì, 4H),
2,4 (ì, 2H), 2,2 (ñ, 6H)

1-[6-(3-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 437,33 0,31 ÄÌÑÎ-d6: 8,82 (ñ, 1H), 8,35 (ñ, 1H), 7,71 (øèð.ñ,2H), 7,47 (ä,
2H), 6,87 (ä, 2H), 6,68 (ñ, 1H), 4,25 (ì, 1H), 4,15 (ì, 1H), 3,72
(ì, 4H), 2,97 (ì, 5H), 2,89 (ò, 1H), 2,67 (ì, 2H), 2,53 (ì, 1H),
2,34 (ì, 1H), 1,04 (ä, 3H)
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1-[6-(3-Äèìåòèëàìèíîïèððîëèäèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-
N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 451,40 0,80 ÄÌÑÎ-d6: 8,82 (ñ, 1H), 8,34 (ñ, 1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,49 (ä, 2H),
6,87 (ä, 2H), 6,39 (ñ, 1H), 3,71 (ì, 4H), 2,99 (ì, 4H), 2,49 (ñ,
7H), 1,86 (øèð.ñ, 1H), 3,9-2,6 (5H),

1-[6-(4-Ìåòèë[1,4]äèàçåïàí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 467,20 1,46 CD3CN: 8,25 (ñ, 1H), 7,43 (ä, 2H), 6,83 (ì, 3H) 6,64 (øèð.ñ, 1H),
3,66 (ì, 4H), 3,57 (ì, 2H), 3,08 (ñ, 3H), 2,98 (ì, 4H), 2,6-2,4
(ì, 6H), 0,95 (ò, 6H)

1-{6-[(2-Äèýòèëàìèíîýòèë)-ìåòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë}-
N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 467,20 1,46 CD3CN: 8,25 (ñ, 1H), 7,43 (ä, 2H), 6,83 (ì, 3H), 6,64 (øèð.ñ,1H),
3,66 (ì, 4H), 3,57 (ì, 2H), 3,08 (ñ, 3H), 2,98 (ra, 4H), 2,6-2,4
(ì, 6H), 0,95 (ò, 6H)

1-[6-(4-Èçîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 437,20 1,50 ÄÌÑÎ-d6: 9,9 (øèð.ñ, 1H), 8,9 (ñ, 1H), 8,4 (ñ, 1H), 7,75 (øèð.ñ,
2H), 7,5 (ä, 2H), 6,9 (ä, 2H), 6,8 (ñ, 1H), 4,5 (ì, 2H), 3,75
(4H), 3,5 (ì, 2H), 3,3 (ì, 2H), 3,1 (ì, 6H), 2,8 (ñ, 3H)

N3-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-1-[6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-
èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 388,30 1,63 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,62 (ñ, 1H), 8,47 (ä, 1H), 8,13 (ì, 1H), 7,82
(ñ, 2H), 7,23 (ì, 1H), 7,02 (ì, 1H), 6,86 (ñ, 1H), 4,55 (ä, 2H),
3,54 (ä, 2H), 3,29 (ò, 2H), 3,11(ì, 2H), 2,86 (ñ, 3H) ì.ä.

1-(6-Äèýòèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(2,4-
äèôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 361,20 3,91 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,66 9ñ, 1H), 8,36 (ñ, 1H), 8,04 (ì, 1H), 7,77
(ñ, 2H), 7,21 (ì, 1H), 7,01 (ì, 1H), 6,56 (ñ, 1H), 3,54 (ì, 4H),
1,15 (ò, 6H) ì.ä.

N3-(2-ìåòîêñèôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 396,30 1,81 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,48 (ñ, 1H), 8,39 (ñ, 1H), 8,12 (ää, 1H), 7,87
(ñä, 1H), 7,77 (ñ, 2H), &,38 (ñ, 1H), 7,01 (ää, 1Í), 6,91 (ì, 2H),
6,70 (ñ, 1H), 3,87 (ñ, 3H), 3,70 (ì, 2H), 3,62 (ì, 2H), 3,34 (ì,
2H), 3,08 (ì, 2Í), 2,02 (ì, 2H), 1,87 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(2,4-Äèôòîðôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 402,30 1,85 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,62 (ñ, 1H), 8,39 (ñ, 3H), 8,06 (ì, 1H), 7,84
(ñ, 1H), 7,75 (ñ, 2H), 7,24 (ì, 1H), 6,99 (ì, 1H), 6,62 (ñ, 1H),
3,68 (ì, 2H), 3,61 (ì, 2H), 3,34 (ì, 2H), 3,07 (ì, 2H), 2,02 (ì,
2H), 1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-Èíäàí-4-èë-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 406,30 2,70 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,39 (ñ, 1H), 8,08 (ñ, 3H), 7,85 (ñ, 1H), 7,80
(ä, 1H), 7,71 (ñ, 2H), 7,05 (ò, 1H), 6,81 (ä, 1H), 6,65 (ñ, 1H),
3,69 (ì, 2H), 3,61 (ì, 2H), 3,35 (ì, 2H), 3,07 (ì, 2H), 2,86 (ì,
4H), 2,01 (ì, 4H), 1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-Èíäàí-4-èë-1-[6-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-
4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 392,30 2,61 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1H), 8,08 (ñ, 1H), 7,80 (ä, 1H), 7,77
(ñ, 2H), 7,08 (ò, 1H), 6,84 (ñ, 1H), 6,80 (ä, 1H), 4,52 (ì, 2H),
3,54 (ì, 2H), 3,30 (ì, 2H), 3,11 (ì, 2H), 2,85 (ì, 7H), 1,99 (ì, 4H), ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
èíäàí-4-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 418,30 2,15 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1H), 8,10 (ñ, 1H), 7,80 (ä, 1H), 7,77
(ñ, 2H), 7,07 (ò, 1H), 6,84 (ñ, 1H), 6,81 (ä, 1H), 4,53 (øèð. ì,
2H), 3,59 (øèð. ì, 2H), 3,30 (øèð. ì, 4H), 2,86 (ì, 5H), 1,99 (ì,
2H), 0,97 (øèð. ì, 2H), 0,84 (øèð.ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
(2-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 408,30 1,88 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,48 (ñ, 1H), 8,16 (ää, 1H), 7,84 (ñ, 2H), 7,38
(ñ, 1H), 7,00 (ää, 1H), 6,99 (ì, 3Í), 4,6 (øèð.ì, 2Í), 3,87 (ñ,
3H), 3,6 (øèð.ì, 2Í), 3,30 (øèð. ì, 4H), 2,9 (øèð.ì, 1Í), 0,98
(øèð.ì, 2Í), 0,85 (øèð.ì, 2Í) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
(2,4-äèôòîðôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 414,30 2,45 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,64 (ñ, 1H), 8,47 (ñ, 1H), 8,12 (ì, 1H), 7,82
(ñ, 2H), 7,23 (ì, 1H), 7,01 (ì, 1H), 6,83 (ñ, 1Í), 4,5 (øèð. ì,
2H), 3,6 (øèð.ì,2H), 3,30 (øèð.ì, 4H), 2,85 (øèð.ì, 1Í), 0,95
(øèð.ì, 2Í), 0,83 (øèð.ì, 2H) ì.ä.

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-[6-(2-ïèððîëèäèí-1-
èëýòèëàìèíî)ïèðèìèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 451,30 0,24 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,91 (ñ, 1H), 8,38 (ñ, 1H), 7,84 (ñ, 1Í), 7,70
(ñ, 2H), 7,50 (ä, 2H), 6,90 (ä, 2H), 6,66 (ñ, 1Í), 3,76 (ì, 4H),
3,69 (ì, 2Í), 3,62 (øèð.ì, 2Í), 3,35 (ì, 2Í), 3,04 (ì, 6Í), 2,02
(ì, 2Í), 1,86 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-(6-ïèïåðàçèí-1-
èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 423,30 1,98 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,93 (ñ, 1Í), 8,88 (ñ, 1Í), 8,45 (ñ, 1Í), 7,76
(ñ, 2H), 7,53 (ä, 2H), 6,94 (ä, 2H), 6,82, (ñ, 1H), 3,89 (ì, 4H),
3,76 (ì, 4Í), 3,24 (ì, 4Í), 3,05 (ì, 4H) ì.ä.

1-[6-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N5-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 437,30 2,30 (ÄÌÑÎ-d6, 500ÌÃö) 10,85 (ñ, 1Í), 8,54 (ä, 1Í), 7,58 (ää, 2H), 6,96
(ä, 2H), 6,76 (ñ, 1Í), 5,80 (øèð., 2Í), 4,5 (øèð.ì, 2Í), 3,75 (ì,
4Í), 3,53 (ì, 2Í), 3,29 (ì, 2Í), 3,10 (ì, 2H), 3,07 (ì, 4H), 2,85 (ñ, 3H) ì.ä.

1-[6-(4-Öèêëîïðîïèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-
(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 463,40 2,07 (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 8,92 (ñ, 1Í), 8,47 (ñ, 1Í), 7,76 (ñ, 2H), 7,53
(ä, 2H), 6,92 (ä, 2H), 6,86 (ñ, 1Í), 4,5 (øèð. ì, 2Í), 3,75 (ì,
4H), 3,6 (øèð. ì, 2Í), 3,3 (øèð. ì, 4Í), 3,04 (ò, 4Í), 2,9 (øèð.
ì, 1H), 0,98 (ì, 2Í), 0,86 (ì, 2Í) ì.ä.

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-
ìåòîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 455,3 1,8 CD3CN: 11,1 (ñ, 1H), 8,3 (ñ, 1H), 8,1 (ä, 1H), 6,6 (ñ, 1H), 6,4
(ì, 2H), 5,9 (øèð.ñ, 1H), 4,4 (ñ, 1H), 3,8 (ñ, 3H), 3,7 (ì, 4H),
3,2 (ì, 8H), 3,0 (ì, 4H), 2,4 (ì, 2H),

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 425,3 ÄÌÑÎ-d6: 8,8 (ñ, 1H), 8,3 (ñ, 1H), 7,65 (øèð.ñ, 2H), 7,5 (ä, 2H),
6,85 (ä, 2H), 6,65 (øèð.ñ, 1H), 3,7 (ì, 4H), 3,4 (øèð.ñ, 2H), 3,0
(ì, 4H), 2,4 (ì, 2H), 2,2 (øèð.ñ, 6H)

1-[6-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-èë]-N5-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 425,3 ÄÌÑÎ-d6: 8,4 (øèð.ñ, 1H), 7,55 (ì, 3H), 6,95 (ä, 2H), 6,5 (øèð.ñ,
1H), 5,7 (øèð.ñ, 2H), 3,75 (ì, 4H), 3,5 (øèð.ñ, 2H), 3,05 (ì, 4H),
2,4 (ì, 2H), 2,2 (ñ, 6H)

1-[6-(3-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 437,33 0,31 ÄÌÑÎ-d6: 8,82 (ñ, 1H), 8,35 (ñ, 1H), 7,71 (øèð.ñ, 2H), 7,47 (ä,
2H), 6,87 (ä, 2H), 6,68 (ñ, 1H), 4,25 (ì, 1H), 4,15 (ì, 1H), 3,72
(ì, 4H), 2,97 (ì, 5H), 2,89 (ò, 1H), 2,67 (ì, 2H), 2,53 (ì, 1H),
2,34 (ì, 1H), 1,04 (ä, 3H)

1-[6-(3-Äèìåòèëàìèíîïèððîëèäèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-
N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 451,40 0,80 ÄÌÑÎ-d6: 8,82 (ñ, 1H), 8,34 (ñ, 1H), 7,70 (ñ, 2H), 7,49 (ä, 2H),
6,87 (ä, 2H), 6,39 (ñ, 1H), 3,71 (ì, 4H), 2,99 (ì, 4H), 2,49 (ñ,
7H), 1,86 (øèð.ñ, 1H), 3,9-2,6 (5H),
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1-[6-(4-Ìåòèë[1,4]äèàçåïàí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 467,20 1,46 CD3CN: 8,25 (ñ, 1H), 7,43 (ä, 2H), 6,83 (ì, 3H), 6,64 (øèð.ñ,
1H), 3,66 (ì, 4H), 3,57 (ì, 2H), 3,08 (ñ, 3H), 2,98 (ì, 4H), 2,6-
2,4 (ì, 6H), 0,95 (ò, 6H)

1-{6-[(2-Äèýòèëàìèíîýòèë)-ìåòèëàìèíî]ïèðèìèäèí-4-èë]-
N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

À 467,20 1,46 CD3CN: 8,25 (ñ, 1H),7,43 (ä, 2H), 6,83 (ì, 3H), 6,64 (øèð.ñ, 1H),
3,66 (ì, 4H), 3,57 (ì, 2H), 3,08 (ñ, 3H), 2,98 (ì, 4H), 2,6-2,4
(ì, 6H), 0,95 (ò, 6H)

1-[6-(4-Èçîïðîïèëïåïåðàçèí-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

À 437,20 1,50 ÄÌÑÎ-d6: 9,9 (øèð.ñ, 1H), 8,9 (ñ, 1H), 8,4 (ñ, 1H), 7,75 (øèð.ñ,
2H), 7,5 (ä, 2H), 6,9 (ä, 2H), 6,8 (ñ, 1H), 4,5 (ì, 2H), 3,75
(4H), 3,5 (ì, 2Í), 3,3 (ì, 2Í), 3,1 (ì, 6H), 2,8 (ñ, 3H)

1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

391,2 3,02 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 8,79 (ñ, Í), 8,44 (ñ, 1H), 7,87 (ñ, 2H), 7,82 (ò,
1H), 7,50 (ñ, 1H), 6,82 (ää, 1H), 6,77 (ää, 1H), 3,72 (ì, 4Í),
3,07 (ì, 4Í) ì.ä.

1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë]-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

288,15 3,31 1H ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 9,30 (1Í, ñ), 8,81 (1Í, ñ), 7,91 (2Í,
ñ), 7,62 (3Í, ì), 7,28 (2Í, ò), 6,87 (1Í, ò) ì.ä.

1-(6-Õëîðïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèë)-
1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

1H ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) 88,80 (ä, 1H), 8,52 (ñ, 1H), 7,89 (ì,
3H), 7,52 (ä, 1H), 6,85 (ää, 1H), 6,79 (ää, 1H) ì.ä.

Ñõåìà 29

(2) àìèí, DIEA, ï-äèîêñàí, 100°Ñ, (b) ãèäðàçèí, ÒÃÔ, êèï ÷åíèå ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì, (ñ) 4, ÄÌÔ, 220°Ñ (ìèêðîâîëíîâà  àïïàðàòóðà)

Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷åíû, êàê óêàçàíî è îïèñàíî íà ñõåìå 29:
Íàçâàíèå ÌÑ

(Ì+Í)
Âðåì 
óäåðæèâàíè 
(ìèí)

ßÌÐ

N3-(3-Ìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë -3,5-
äèàìèí

389 3,40 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,75 (ñ, 1H), 9,13 (ñ, 1H), 7,8 (ñ, 2H),
7,65 (ä, 2H), 7,35 (ò, 2H), 7,3 (ñ, 1H), 7,15 (ì, 2H), 7,05
(ò, 1H), 6,79 (ñ, 1H), 6,45 (ì, 1H), 3,75 (ñ, 3H), 2,52 (ñ, 3H)

N3-(3-Äèìåòèëàìèíîôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

402 2,86 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,7 (ñ, 1H), 8,9 (ñ, 1Í), 7,8 (ñ, 2H), 7,6
(ä, 2H), 7,35 (ò, 2H), 7,03 (ì, 4H), 6,75 (ñ, 1H), 6,25 (ä,
1H), 2,8 (ñ, 6H), 2,55 (ñ, 3H)

N3-(2,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

419 3,52 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,7 (ñ, 1H), 7,95 (ä, 1H), 7,8 (ñ, 2H),
7,68 (ä, 2H), 7,37 (ò, 2H), 7,23 (ñ, 1H), 7,03 (ò, 1Í), 6,8
(ñ, 1H), 6,65 (ñ, 1H), 6,45 (ä, 1H), 3,85 (ñ, 3H), 3,73 (ñ,
3H), 2,55 (ñ, 3H)

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòîêñè)ôåíèë]-1-
(2-ìåòèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

518 2,82 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 10,0 (øèð. ì, 1H), 9,68 (ñ, 1H), 9,03 (ñ,
1H), 7,81 (ñ, 2H), 7,6 (ä, 2H), 7,38 (ì, 3H), 7,1 (ì, 2H),
6,95 (ä, 1H), 6,75 (ñ, 1H), 4,25 (ì, 2H), 4,0 (ì, 2H), 3,8
(ì, 2H), 3,7 (ñ, 3H), 3,6 (ì, 2H), 3,55 (ì, 2H), 3,25 (ì,
2H), 2,5 (ñ, 3H)

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

389 3,57 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,7 (ñ, 1H), 8,15 (ä, 1H),7,85 ñ, 2H), 7,7
(ä, 2H), 7,4 (ñ, 1H), 7,38 (ò, 2H), 7,03 (ò, 1H), 7,01 (ä,
1H), 6,92 (ì, 2H), 6,83 (ñ, 2H), 3,83 (ñ, 3H), 2,5 (ñ, 3H)

1-(2-Ìåòèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-
ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

359 3,46 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,73 (ñ, 1H), 9,17 (ñ, 1H), 7,8 (ñ, 2H),
7,7 (ä, 2H), 7,62 (ä, 2H), 7,35 (ò, 2H), 7,25 (ò, 2H), 7,05
(ò, 1H), 6,83 (ò, 1H), 6,81 (ñ, 2H), 2,3 (ñ, 3H)

N3-(3-Àìèíîôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

374 2,80 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 10,05 (ñ, 1H), 9,7 (ñ, 1H), 8,1 (ñ, 1H),
7,8 (ì, 3H), 7,5 (ä, 1H), 7,4 (ñ, 1H), 7,35 (ì, 2H), 7,05
(ò, 1H), 6,85 (ä, 1H), 2,55 (ñ, 3H)

1-(6-Öèêëîãåêñèëàìèíî-2-ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë)-N3-
ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

365,30 3,19 (ÄÌÑÎ) 9,10 (ñ, 1Í), 7,23 (øèð.ñ, 2H), 7,44 (ä, 2H), 7,23
(ä, 1Í), 7,23 (ää, 2H), 6,83 (ää, 1H), 6,47 (øèð. ñ, 1H),
3,91 (ì, 1H), 2,37 (ñ, 3Í), 1,88 (ì, 2H), 1,72 (ì, 2H),
1,58 (ì, 1H), 1,33 (ì, 2H), 1,21 (ì, 3H) ì.ä.

1-(6-Öèêëîãåêñèëàìèíî-2-ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë)-N3-
(2-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

395,30 3,42 ÄÌÑÎ) 8,14 (ää, 1H), 7,77 (øèð. ñ, 2H), 7,45 (ä, 1H), 7,00
(ää, 1H), 6,90 (ì, 2H), 6,48 (øèð. ñ, 1H), 3,91(ì, 1H),
3,87 (ñ, 3H), 2,37 (ñ, 3H), 1,88 (ì, 2H), 1,72 (ì, 2H),
1,58 (ì, 1H), 1,32 (ì, 2H), 1,18 (ì, 3H) ì.ä.
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1-[6-(1-Áåíçèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíî)-2-
ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë]-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí

456,30 2,13 (ÄÌÑÎ) 9,11 (ñ, 1H), 7,73 (ñ, 2H), 7,60 (ä, 2H), 7,49 (ä,
1H), 7,323 (êîìïëåêñ ì, 4H), 7,25 (ì, 3H), 6,84 (ää, 1H),
6,48 (ñ, 1H), 3,92 (ì, 1H), 3,48 (ñ, 2H), 2,78 (ì, 2H),
2,37 (ñ, 3H), 2,07 (ää, 2H), 1,86 (ì 2H), 1,45 (ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(1-Áåíçèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíî)-2-
ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(2-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

486,30 2,28 8,13 (ää, 1H), 7,76 (øèð. ñ, 2H), 7,50 (ä, 1Í), 7,31 (ì,
5H), 7,25 (ää, 1H), 6,99 (ä, 1H), 6,90 (ì, 1H), 6,49 (ñ,
1H), 3,91 (ì, 1H), 3,87 (ñ, 3H), 3,48 (ñ, 2H), 2,78 (ì,
2H), 2,38 (ñ, 3H), 2,07 (ää, 2H), 1,85 (ì, 2H), 1,44 (ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(1-Áåíçèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíî)-2-
ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(3-ìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-
4-èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

532,40 2,20 (ÄÌÑÎ) (9,66 (ñ, 1H), 9,48 (ì, 1H), 8,98 (ñ, 1H), 7,80 (ñ,
2H), 7,59 (ä, 2H), 7,36 (ì, 3H), 7,08 (ää, 2H), 6,86 (ä,
1H), 6,75 (ñ, 1H), 4,02 (ä, 2H), 3,97 (ò, 2H), 3,68 (ñ,
3H), 3,65 (ò, 2H), 3,51 (ä, 2H), 3,30 (ì, 2H), 3,11 (ää,
2H), 2,09 (ì, 2H) ì.ä.

1-[6-(1-Áåíçèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíî)-2-
ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë]-N3-(3-ìåòîêñè-4-(4-ìîðôîëèí-
4-èëáóòîêñè)ôåíèë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

546,40 2,24 (ÄÌÑÎ) 9,66 (ñ, 1H), 9,53 (ì, 1H), 8,94 (ñ, 1H), 7,79 (ñ,
2H), 7,59 (ä, 2H), 7,36 (ää, 2H), 7,33 (ä, 1H), 7,08 (ì,
2H), 6,83 (ä, 1H), 6,75 (ñ, 1H), 3,99 (ä, 2H), 3,92 (ää,
2H), 3,68 (ñ, 3H), 3,64 (ò, 2H), 3,45 (ä, 2H), 3,20 (ì,
2H), 3,06 (ì,2H), 1,82 (ì,

1-[2-Ìåòèë-6-ïèïåðèäèí-4-èëàìèíî)-ïèðèìèäèí-4-
èë]-N3-ôåíèë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

366,30 1,52 (ÄÌÑÎ) 9,20 (ñ, 1H), 8,74 (ì, 2H), 8,10-7,70 (ì, 3H), 7,60
(ä, 2H), 7,25 (ää, 2H), 6,85 (ää, 1H), 6,56 (ñ, 1H), 4,24
(ì, 1H), 3,31(ì, 2H), 3,04 (ì, 2H), 2,46 (ñ, 3H), 2,05 (ì,
2H), 1,68 (ì, 2H) ì.ä.

N3-(3-Èçîïðîïîêñèôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

417,22 4,09 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 9,73 (ñ, 1H), 9,08 (ñ, 1H), 7,80 (ñ, 2H),
7,63 (ä, 2H), 7,35 (ää, 2H), 7,21 (ä, 1H), 7,11-7,03
(êîìïëåêñ ì, 3H), 6,79 (ñ, 1Í), 6,41(ää, 1H), 4,52 (ì, 1H),
2,47 (ñêðûòûé ñ, 3H), 1,25 (ä, 6H) ì.ä.

N3-(2-Ôòîðôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

377,20 3,91 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 9,78 (ñ, 1H), 8,57 (ñ, 1H), 8,14 (ää, 1H),
7,80 (øèð. ñ, 2H), 7,65 (ä, 2H), 7,35 (ää, 2H), 7,17 (ää,
1H), 7,12 (ää, 1H), 7,05 (ää, 1H), 6,93 (ää, 1H), 6,79 (ñ,
1H), 2,5 (íå âíûé ñ, 3H) ì.ä.

1-(2-Ìåòèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

444,22 2,72 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 9,65 (ñ, 1H), 8,81(ñ, 1H), (7,72 ñ, 2H),
7,67 (ä, 2H), 7,49 (ä, 2H), 7,35 (ää, 2H), 7,04 (ää, 1Í),
6,85 (ä, 2H), 6,79 (ñ, 1H), 3,74 (ì, 4H), 3,00 (ì, 4H), 2,5
(íå âíûé ñ, 3H) ì.ä.

N3-(2-Ôòîð-4-ìîðôîëèíèë-4-èëôåíèë)-1-(2-ìåòèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

462,10 3,51 500 ÌÃö (MeOD) 7,59 (ì, 1H), 7,56 (ä, 2H), 7,38 (ää, 2H),
7,16 (ää, 1H), 6,85 (ì, 2H), 6,76 (ì, 1H), 3,85 (ì, 3H),
3,16 (ì, 4H), 2,56 (ñ, 3H) ì.ä.

1-(2-Ìåòèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ì-
òîëèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

373,30 3,90

1-(2-Ìåòèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ï-
òîëèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

373,30 3,90

Ïðèìåð 62

(6-Õëîð-2-ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë)ôåíèëàìèí
2-Ìåòèë-4,6-äèõëîðïèðèìèäèí (400 ìã; 2,64 ììîëü) êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â

10 ìë ï-äèîêñàíà ñ DIEA (575 ìêë; 426 ìã; 3,3 ììîëü) è àíèëèíîì (239 ìêë; 247 ìã;
2,65 ììîëü) â òå÷åíèå 48 ÷àñ â àòìîñôåðå N2. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è 0,5 í. HCl. Îðãàíè÷åñêóþ ôðàêöèþ
ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä Na2SO4 è ðàñòâîðèòåëü
óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ñûðîé ìàòåðèàë ðàñòèðàþò ñ ÌÒÂÅ, ôèëüòðóþò ñ
îòñàñûâàíèåì äë  âûäåëåíè  è ïðîìûâàþò åùå ðàç ÌÒÂÅ è ñóøàò íà âîçäóõå, ïîëó÷à  ïðè
ýòîì 375 ìã áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, âûõîä 64,5%. 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,9 (ñ,
1Í), 7,7 (ñ, 1Í), 7,55 (ì, 2Í), 7,27 (ò, 2Í), 6,95 (ò, 1Í), 6,0 (ñ, 1Í), 2,25 (ñ, 3Í) ì.ä.

Ïðèìåð 63

(6-Ãèäðàçèíî-2-ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë)ôåíèëàìèí. (6-Õëîð-2-ìåòèëïèðèìèäèí-4-
èë)ôåíèëàìèí (2,83 ã; 12,9 ììîëü) êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â ÒÃÔ (35 ìë) ñ
áåçâîäíûì ãèäðàçèíîì (5 ìë; 4,9 ã; 153 ììîëü) â àòìîñôåðå N2 â òå÷åíèå 26 ÷àñ.
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Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè.
Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé, ïðè÷åì îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
ïðîìûâàþò ñíîâà âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò (Na2SO4) è ðàñòâîðèòåëü
óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ñûðîé ìàòåðèàë ðàñòâîð þò â ìèíèìàëüíîì
êîëè÷åñòâå ìåòèëåíõëîðèäà (ãîð ÷åãî) è äîáàâë þò 100 ìë ãîð ÷èõ ãåêñàíîâ è ìàòåðèàë
ïåðåìåøèâàþò, â òî âðåì  ïîêà îí îõëàæäàåòñ  äî òåìïåðàòóðû îêðóæàþùåé ñðåäû.
Òâåðäîå âåùåñòâî âûäåë þò ïîñðåäñòâîì ôèëüòðîâàíè  ñ îòñîñîì è ïðîìûâàþò åùå ðàç
ãåêñàíàìè è ñóøàò íà âîçäóõå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 2,5 ã áåëîãî ïîðîøêà, âûõîä 89%.

1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 8,9 (ñ, 1Í), 7,7 (ñ, 1Í), 7,5 (ä, 2Í), 7,26 (ò, 2Í),
6,9 (ò, 1Í), 6,0 (ñ, 1Í), 4,15 (ñ, 2Í), 2,3 (ñ, 3Í), ì.ä.; ÌÑ (Ì+Í) 216.

Ïðèìåð 64

1-(2-Ìåòèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí
(6-Ãèäðàçèíî-2-ìåòèëïèðèìèäèí-4-èë)ôåíèëàìèí (50 ìã; 0,232 ììîëü) íàãðåâàþò â

çàïà ííîì ñîñóäå â 2 ìë 2-ïðîïàíîëà è 60 ìã N-öèàíî-N'-ôåíèë-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíû â
òå÷åíèå 8 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è ãàñ ò âîäîé è ôèëüòðóþò ñ îòñàñûâàíèåì
äë  âûäåëåíè  òâåðäîãî âåùåñòâà. Ñûðîé ìàòåðèàë ðàñòèðàþò ñ òåïëûì 2-ïðîïàíîëîîì è
ñîáèðàþò ïîñðåäñòâîì ôèëüòðîâàíè  ñ îòñàñûâàíèåì, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 15 ìã áåëîãî
ìàòåðèàëà, âûõîä 18%.

1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) d 9,73 (ñ, 1Í), 9,17 (ñ, 1Í), 7,8 (ñ, 2Í), 7,7 (ä, 2Í),
7,62 (ä,2Í), 7,35 (ò, 2Í), 7,25 (ò, 2Í), 7,05 (ò, 1Í), 6,83 (ò, 1Í), 6,81 (ñ, 1Í),
2,53 (ñ, 3Í); ÌÑ (Ì+Í) 359.

Ñõåìà 30

(à) Àìèí, DIEA, ï-äèîêñàí, 100°Ñ, (b) ãèäðàçèí, ÒÃÔ, êèï ÷åíèå ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì, (ñ) 4, ÄÌÔ, 220°Ñ (ìèêðîâîëíîâà  àïïàðàòóðà), (d) mCPBA ÒÃÔ/ï-äèîêñàí,

(å) äë  ZRY = CN, CONH2: i) KCN, ÄÌÑÎ, ii) Ê2ÑÎ3, 30% Í2Î2, ÄÌÑÎ; äë  ZRY=OR: iii)
NaOR, ÄÌÔ; äë  ZRY=ÎÍ; iv) NaOH, ÄÌÔ; äë  ZRY=N(R')2, v) NH(R')2, ÒÃÔ, 80°Ñ.

Êàê îïèñàíî â ñõåìå 29, ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
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Íàçâàíèå ÌÑ
(Ì+Í)

Âðåì 
óäåðæèâàíè 
(ìèí)

ßÌÐ

N3-(2-Ìåòîêñèôåíèë-1-(2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

421 4,17 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,9(ñ,1H), 8,12 (ä, meta spl, 1H), 7,85
(øèð. ñ, 2H), 7,65 (ä, 2H), 7,63 (ñ, 1H), 7,35 (ò, 2H),
7,05 (ò,1H), 7,02 (ä, meta spl, 1H), 6,95 (ì, 2H), 6,75
(ñ, 1H), 3,85 (ñ, 3H), 2,55 (ñ, 3H)

N3-(3-Ìåòîêñèôåíèë-1-(2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

421 4,08 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6; 9,9 (ñ, 1H), 9,2 (ñ, 1H), 7,73 (øèð. ñ,
1H), 7,63 (ä, 2H), 7,33 (ò, 2H), 7,0 (ñ, 1H), 7,19 (ì,
2H), 7,07 (ò, 1H), 6,7 (ñ, 1H), 6,45 (ì, 1H), 3,75 (ñ,
3H), 2,55 (ñ, 3H)

1-(2-Ìåòèëñóëüôàíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèäèí-4-èë)-N3-
ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

391 4,10 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 10,0 (øèð. ñ, 1H), 9,38 (øèð. ì, 1H), 7,7
(ä, 2H), 7,63 (ä, 2H), 7,36 (ò, 2H), 7,27 (1 ÄÍ), 7,08
(ò, 1H), 6,88 (ò, 1H), 6,77 (ñ, 1H), 2,6 (ñ, 3H)

N3-[3-Ìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1-
(2-ìåòèëñóëüôàíèëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
1-èë]-3,5-äèàìèí

473 2,80 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,05 (ñ, 1H), 8,6 (ä, 1H), 7,7 (ñ, 2H),
7,37 (ä, 1H), 7,27 (ä, 1H), 7,1 (ää, 1H), 6,85 (1H), 3,93
(ò, 2H), 3,78 (ñ, 3H), 3,59 (ì, 4H), 2,55 (ñ, 3H), 2,43-
2,35 (2ì, 6H),  1,83 (ì, 2H)

1-(2-Ìåòèëñóëüôàíèë-ïèðèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

300 3,40 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,2 (ñ, 1H), 8,6 (ä, 1H), 7,7 (ñ, 2H),
7,6 (ä, 2H), 7,35 (ä, 1H), 7,25 (ò, 2H), 6,9 (ò, 1H), 2,53 (ñ, 3H)

1-(2-Ìåòèëñóëüôàíèë-ïèðèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

315 3,05 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,1 (ñ, 1H), 7,6 (ì, 4H), 7,2 (1, 1Í),
7,15 (øèð. ì, 2H), 6,83 (ò, 1H), 6,3 (ñ, 1H), 2,42 (ñ, 3H)

1-(6-Àìèíî-2-ìåòèëñóëüôàíèëïèðèìèäèí-4-èë)-N3-[3-
ìåòîêñè-4-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïîêñè)ôåíèë]-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèí

488 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ-d6) 7,3 (ñ, 1H), 7,1 (ä, 1H), 6,93 (ä, 1H),
6,4 (1H), 4,03 (ò, 4Í), 3,83 (ñ, 3H), 3,77, (ò, 2H), 3,51
(ä, 2H), 3,32 (ò, 2H), 3,15 (ò, 2H), 2,53 (ñ, 3H), 2,15 (ì ,2H)

N3-(3-Àìèíîôåíèë)-1-(2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

406 3,25 500ÌÃö (ÄÌÑÎ-d6) 10,15 (ñ, 1H), 9,7 (ñ, l), 8,18 (ñ, 1H),
7,75 (ä, 2H), 7,45 (ñ, 1H), 7,44 (ä, 1H), 7,3 (ò, 3H),
7,03 (ò, 1H), 6,85 (ä, 1H), 2,55 (ñ, 5H) 2 exh

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-
ìåòèë-N4-ôåíèëïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

374 3,39 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,6 (øèð. ñ, 1H), 9,15 (øèð. ñ, 1H), 7,72
(ä, 2H), 7,6 (ä, 2H), 7,35 (ò, 2H), 7,25 (ò, 2H), 7,03
(ò, 1H), 6,85 (ò, 1H), 6,3 (ñ, 1H), 2,9 (ñ, 3H)

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-
ýòèë-N4-ôåíèëïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

388 3,68 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,7 (øèð. ñ, 1H), 9,25 (øèð. ñ, 1H), 7,7
(ä, 2H), 7,53 (ä, 2H), 7,35 (ò, 2H), 7,25 (ò, 2H), 7,05
(øèð. ò, 1H), 6,85 (ò, 1H), 6,3 (ñ, 1H), 3,3 (øèð.
êâàðò., 2H), 1,15 (ò, 3H)

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-
ýòèë-N2-ìåòèë-N4-ôåíèëïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

402 4,01 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,45 (øèð. ñ, 1H), 9,05 (øèð. ñ, 1H), 7,7
(ä, 2H), 7,65 (øèð. ì, 2H), 7,61 (ä, 2H), 7,35 (ò, 2H),
7,25 (ò, 2H), 6,97 (ò, 1H), 6,85 (ò, 1H), 6,33 (ñ, 1H),
3,6 (øèð. êâàðò., 2H), 3,1 (øèð. ñ, 3H), 1,15 (ò, 3H)

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N4-
ôåíèë-N2-ïðîëèëïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

402 4,46 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,5 (øèð. ñ, 1H), 9,1 (øèð. ñ, 1H), 7,7
(ä, 2H), 7,61 (ä, 1H), 7,35 (ò, 2H), 7,25 (ò, 2H), 7,0
(øèð. ò, 1H), 6,85 (ò, 1H), 6,33 (ñ, 1H), 3,3 (øèð.
êâàðò., 2H), 1,6 (ì, 2H), 0,95 (ò, 3H)

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-
ýòèë-N2-ìåòèëïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

326 2,79 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,23 (øèð. ñ, 1H), 7,65 (øèð. ì, 2Í), 7,6
(ä, 2H), 7,25 (ò, 2H), 6,86 (ò, 1H), 6,2 (ñ, 1H), 3,6
(êâàðò, 2H), 3,17 (ñ, 3H), 1,15 (ò, 3H)

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-
ìåòèë-ïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

298 2,65 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6:: 9,25 (øèð.ñ, 1H), 7,55 (ä, 2H), 7,24 (ò,
2H), 6,87 (ò, 1H), 6,15 (øèð.ñ, 1H), 2,9 (øèð. ì, 3H)

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-
ïðîïèë-ïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

326 2,75 500ÌÃö MeOD-d4: 7,55 (ä, 2H), 7,34 (ò, 2H), 7,05 (ò, 1H),
6,5 (øèð. ñ, 1H), 3,4 (ò, 2H), 3,2 (ñ, 2H), 1,7 (êâèí.,
2H), 1,05 (øèð. ò, 3H)

6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-
ýòèë-ïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

312 2,70 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d: 6:9,25 (ñ, 1H), 8,8 (øèð. ñ, 1H), 8,4
(øèð. ñ, 2H), 7,9 (øèð ñ, 2H), 7,6 (ä, 2H), 7,25 (ò, 2H),
6,84 (ò, 1H), 6,2 (ñ, 1H), 3,38 (ì, 2H), 1,2 (ò, 3H)

4-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-2-îë

3,19 500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 10,5 (øèð. ñ, 1H) 9,15 (ñ, 1H), 7,9
(øèð. ñ, 2H), 7,66 (ä, 4H), 7,4 (ò, 2H), 7,2 (ò, 2H),
7,18 (øèð. ñ, 1H), 6,8 (ò, 1H), 6,35 (øèð. ñ, 1H)

1-(2-Ìåòîêñè-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-
ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

375 3,68 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,8 (ñ, 1H) 9,15 (ñ, 1H), 7,7 (ò, 7Í),
7,37 (ò, 2Í), 7,25 (ò, 2H), 7,02 (ò, 1H), 6,83 (ò, 1H),
6,64 (ñ, 1H), 3,9 (ñ, 3H)

1-(2-Èçîïðîïîêñè-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-
ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

403 4,01 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,8 (ñ, lH) 9,15 (ñ, lH), 7,7 (ì, 6H),
7,37 (ò, 2H), 7,25 (ò, 2H), 7,02 (ò, lH), 6,83 (ò, lH),
6,64 (ñ, lH), 5,15 (ì, 1H), 1,35 (ä, 6H)

N3-Ìåòèë-1-(2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

329 3,30 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,83 (ñ, lH), 7,93 (øèð. ì,2H), 7,68 (ä,
2H), 7,35 (ò, 2H), 7,02 (ò, 1H), 6,64 (ñ, 1H), 2,77 (ñ,
3H), 2,52 (ñ, 3H)

N3-Öèêëîãåêñèë-1-(2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

397 3,86 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,93 (ñ, 1H), 8,2 (øèð.ì, lH), 7,65 (ä,
2H), 7,35 (ò, 2H), 7,05 (ò, 1H), 6,4 (ñ, 1H), 4,35 (ì,
1H), 2,55 (ñ, 3H), 1,93 (ì, 2H), 1,72 (ì, 2H), 1,55 (ì,
1H), 1,25 (ì, 4H), 1,16 (ì, 2H)

N3-Öèêëîãåêñèëìåòèë-1-(2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-
ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

411 4,04 500ÌÃö ÄÌÑÎ-d6: 9,7 (ñ, 1H), 7,65 (ä, 2H), 7,5 (ñ, 2H),
7,32 (ò, 2H), 7,05 (ò, 1H), 6,5 (ñ, lH), 6,02 (ì, 1H),
3,3 (ñ, 3H), 2,95 (ì, 2H), 1,7 (ì, 6H), 1,6 (ì, 1H), 1,2
(ì, 4H), 0,9 (ì, 2H)

Ñòðàíèöà: 228
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6-[5-Àìèíî-3-(2-ôòîð-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèëàìèíî-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N4-ôåíèëïèðèìèäèí-2,4-äèàìèí

494,20 4,19 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 9,78 (ñ, 1H), 8,21 (ñ, 1Í), 7,75 (ää, 1H),
7,62 (ä, 2H), 7,59 (ñ, 2H), 7,34 (ää, 2H), 7,05 (ää, 1H),
7,82 (ää, 1H), 7,69 (ää, 1H), 6,59 (ñ, 1H), 3,74 (ì, 4H),
3,07 (ì, 4H), 2,52 (ñ, 3H) ì.ä.

Ïðèìåð 65
(6-Õëîð-2-ìåòèëñóëüôàíèëïèðèìèäèí-4-èë)ôåíèëàìèí

Ñìåñü 2,00 ã (10,2 ììîëü) 2-òèîìåòèë-4,6-äèõëîðïèðèìèäèíà íàãðåâàþò äî 100°Ñ â 20
ìë ï-äèîêñàíà âìåñòå ñ (1,8 ìë; 1,35 ã; 10,2 ììîëü) DIEA è (0,93 ìë; 0,96 ã; 10,3
ììîëü) àíèëèíà â àòìîñôåðå N2 â òå÷åíèå 24 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è
ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó âîäîé è
ýòèëàöåòàòîì è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò 0,1 í. HCl, âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè è ñóøàò (Na2SO4); ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ìàòåðèàë
îòâåðæäàåòñ  ïðè ñòî íèè ñ ïîëó÷åíèåì 2,57 ã áåëîãî ïîðîøêà, âûõîä 88%. MS m/e (FIA+)
250/252.

(6-Ãèäðàçèíî-2-ìåòèëñóëüôàíèëïèðèìèäèí-4-èë)ôåíèëàìèí

6-Õëîð-2-ìåòèëñóëüôàíèëïèðèìèäèí-4-èë)ôåíèëàìèí (2,7 ã; 11 ììîëü) íàãðåâàþò ïðè
êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â 25 ìë ÒÃÔ ñ áåçâîäíûì ãèäðàçèíîì (2,5 ìë; 2,44 ã;
76 ììîëü) â òå÷åíèå 5 ÷àñ â àòìîñôåðå N2. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è ðàñòâîðèòåëü
óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ñ 100 ìë âîäû, âñëåäñòâèå ÷åãî
îáðàçóåòñ  áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî. Ìàòåðèàë ñîáèðàþò ôèëüòðîâàíèåì ñ îòñàñûâàíèåì,
ïðîìûâàþò åùå ðàç âîäîé è ñóøàò íà âîçäóõå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 2,69 ã áåëîãî ïîðîøêà,
âûõîä 95%.

ÌÑ m/e (FIA+) 246; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) d 9,05 (ñ, 1Í), 7,8 (ñ, 1Í), 7,5 (ä,
2Í), 7,25 (2Í), 6,9 (ò, 1Í), 5,85 (ñ, 1Í), 4,26 (øèð. ñ, 2Í), 2,45 (ñ, 3Í) ì.ä.

1-(2-Ìåòèëñóëüôàíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

(6-Ãèäðàçèíî-2-ìåòèëñóëüôàíèëïèðèìèäèí-4-èë)ôåíèëàìèí (100 ìã 0,40 ììîëü)
íàãðåâàþò ñ N-öèàíî-N'-ôåíèë-Î-ôåíèëèçîìî÷åâèíîé (96 ìã, 0,44 ììîëü) â 0,5 ìë ÄÌÑÎ â
çàïà ííîé òðóáêå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ ïðè 100°Ñ. Ðåàêöèþ ãàñ ò âîäîé è îáðàçîâàâøååñ 
òâåðäîå âåùåñòâî âûäåë þò ïîñðåäñòâîì ôèëüòðîâàíè  ñ îòñàñûâàíèåì. Òâåðäîå
âåùåñòâî ïðîìûâàþò âîäîé è ïåðåíîñ ò â êðóãëîäîííóþ êîëáó ñ àöåòîíèòðèëîì è
ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. ÂÝÆÕ (ãðàäèåíò ýëþåíòà: âîäà-
àöåòîíèòðèë, 0,1% TFA) äàåò 15 ìã áåæåâîãî ïîðîøêà, âûõîä 11%.

ÌÑ m/e (FIA+) 391, m/e (FIA-) 389; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) d 10,0 (øèð. ñ, 1Í), 9,38
(øèð. ì, 1Í), 7,7 (ä, 2Í), 7,63 (ä, 2Í), 7,63 (ä, 2Í), 7,36 (ò, 2Í), 7,27 (ò, 2Í),
7,08 (ò, 1Í), 6,88 (ò, 1Í), 6,77 (ñ, 1Í), 2,6 (ñ, 3Í) ì.ä.

1-(2-Ìåòàíñóëüôîíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

Ñòðàíèöà: 229
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Ê 1-(2-ìåòèëñóëüôàíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèíó (240 ìã; 0,615 ììîëü) â 10 ìë ï-äèîêñàíà è 10 ìë ÒÃÔ äîáàâë þò 77% mCPBA (413
ìã; 2,4 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû â
òå÷åíèå 2 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ãàñ ò â âîäå. Îáðàçîâàâøååñ  òâåðäîå âåùåñòâî
âûäåë þò ïîñðåäñòâîì ôèëüòðîâàíè  ñ îòñàñûâàíèåì è òâåðäîå âåùåñòâî ïðîìûâàþò åùå
ðàç âîäîé. Òâåðäîå âåùåñòâî ïåðåíîñ ò â êðóãëîäîííóþ êîëáó ñ àöåòîíèòðèëîì è
ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îáðàçîâàâøååñ  òâåðäîå âåùåñòâî
ðàñòèðàþò ñ ÌÒÂÅ è òâåðäîå âåùåñòâî ñîáèðàþò ïîñðåäñòâîì ôèëüòðîâàíè  ñ
îòñàñûâàíèåì è ñóøàò íà âîçäóõå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 214 ã íå ñîâñåì áåëîãî ïîðîøêà
(âûõîä 82,3%).

ÌÑ m/e (FIA+) 423, m/e (FIA-) 421; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) δ 10,4 (ñ, 1Í), 9,25 (ñ,
1Í), 7,72 (ñ, 1Í), 7,13 (ò, 4Í), 7,43 (ò, 2Í), 7,25 (ò, 2Í), 7,15 (ò, 1Í), 7,03 (ñ,
1Í), 6,85 (ò, 1Í), 3,3 (ñ, 3Í) ì.ä.

4-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-2-êàðáîíèòðèë

Ê ðàñòâîðó 1-(2-ìåòàíñóëüôîíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèíà (50 ìã; 0,12 ììîëü) â 2 ìë ÄÌÑÎ äîáàâë þò 8 ìã (0,13 ììîëü)
öèàíèäà êàëè  è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà ïðè òåìïåðàòóðå
îêðóæàþùåé ñðåäû. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ðàñòèðàþò
â âîäå è òâåðäîå âåùåñòâî âûäåë þò ïîñðåäñòâîì ôèëüòðîâàíè  ñ îòñàñûâàíèåì.
Êîëîíî÷íà  õðîìàòîãðàôè  (SiO2, 5% EtOH-CH2Cl2) ñ ïîñëåäóþùèì ðàñòèðàíèåì ñ
äèýòèëîâûì ýôèðîì äàåò 5 ìã íå ñîâñåì áåëîãî ïîðîøêà (âûõîä 11%).

ÌÑ m/e (FIA+) 370, m/e (FIA-) 368; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) δ 10,25 (ñ, 1Í), 9,25
(ñ, 1Í), 7,63 (ì, 6Í), 7,4 (ò, 2Í), 7,25 (ò, 2Í), 7,15 (ò, 1Í), 7,07 (ñ, 1Í), 6,88 (ò, 1Í) ì.ä.

Àìèä 4-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-2-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

Ê 4-(5-àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-2-
êàðáîíèòðèëó (20 ìã; 0,054 ììîëü) â 500 ìêë ÄÌÑÎ äîáàâë þò ïðè òåìïåðàòóðå
îêðóæàþùåé ñðåäû áåçâîäíûé Ê2ÑÎ3 (5 ìã; 0,036 ììîëü) ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 10
êàïåëü 30% âîäíîãî Í2Î2. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèí è ãàñ ò
âîäîé. Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò EtOAc (2õ). Îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè îáúåäèí þò è
ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è çàòåì ñóøàò (Na2SO4), ôèëüòðóþò è
êîíöåíòðèðóþò. Òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòèðàþò ñ ãîð ÷èì 2-ïðîïàíîëîì, îñòàâë þò äë 
îõëàæäåíè  è òâåðäîå âåùåñòâî ñîáèðàþò ïîñðåäñòâîì ôèëüòðîâàíè  ñ îòñàñûâàíèåì,
ïðîìûâàþò 2-ïðîïàíîëîì è ÌÒÂÅ è ñóøàò íà âîçäóõå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì íå ñîâñåì áåëûé
ïîðîøîê (âûõîä 61%).
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ÌÑ m/e (FIA+) 388, 410 (Ì+Na), m/e (FIA-) 386; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) δ 10,0 (øèð.
ñ, 1Í), 9,2 (ñ, 1Í), 7,83 (ä, 4Í), 7,68 (ä, 2Í), 7,63 (ä, 2Í), 7,4 (ò, 2Í), 7,23 (ò,
2Í), 7,1 (ò, 1Í), 6,85 (ò, 1Í) ì.ä.

4-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-6-ôåíèëàìèíî-1Í-ïèðèìèäèí-2-îí

1-(2-Ìåòàíñóëüôîíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí (12 ìã, 0,028 ììîëü) ïåðåìåøèâàþò ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû â 500 ìë
ÄÌÔ ñ 200 ìêë 1 í. NaOH â òå÷åíèå 2 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ãàñ ò âîäîé è ðàñòâîðó
äàþò âîçìîæíîñòü îáðàçîâàòü îñàäîê. Ôèëüòðàò äåêàíòèðóþò è òâåðäîå âåùåñòâî ñíîâà
ñóñïåíäèðóþò â âîäå, äàþò åìó âîçìîæíîñòü îñåñòü è ñíîâà äåêàíòèðóþò. Òâåðäîå
âåùåñòâî ïåðåíîñ ò â êðóãëîäîííóþ êîëáó ñ àöåòîíèòðèëîì è ðàñòâîðèòåëè óäàë þò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îáðàçîâàâøèéñ  ìàòåðèàë, áåæåâî-æåëòîå òâåðäîå âåùåñòâî,
ïîëó÷àþò ñ âûõîäîì 90%.

ÌÑ m/e (FIA-) 359; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) δ 10,5 (øèð.ñ, 1Í), 9,15 (ñ, 1Í), 7,9
(øèð.ñ, 2Í), 7,66 (ä, 4Í), 7,4 (ò, 2Í), 7,2 (ò, 2Í), 7,18 (øèð.ñ, 1Í), 6,8 (ò, 1Í),
6,35 (øèð.ñ, 1Í) ì.ä.

1-(2-Ìåòîêñè-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

1-(2-Ìåòàíñóëüôîíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí (12 ìã, 0,028 ììîëü) ïåðåìåøèâàþò ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû â 500 ìêë
ÄÌÔ ñ 200 ìêë ñâåæåïîëó÷åííîãî ðàñòâîðà ìåòîêñèäà íàòðè  â òå÷åíèå 2 ÷àñ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ãàñ ò âîäîé è îñàäêó äàþò âîçìîæíîñòü âûñàäèòüñ  èç ðàñòâîðà. Ôèëüòðàò
äåêàíòèðóþò è ìàòåðèàë ïðîìûâàþò âîäîé, ñíîâà äåêàíòèðóþò è òâåðäîå âåùåñòâî
ïåðåíîñ ò â êðóãëîäîííóþ êîëáó ñ àöåòîíèòðèëîì è ðàñòâîðèòåëè óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Ïðåïàðàòèâíà  ÂÝÆÕ (ãðàäèåíò ýëþåíòà: àöåòîíèòðèë-âîäà, 0,1% TFA) äàåò 12
ìã áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, âûõîä 90%.

ÌÑ m/e (FIA+) 375; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) δ 9,8 (ñ, 1Í), 9,15 (ñ, 1Í), 7,7 (ì,
7Í), 7,37 (ò, 2Í), 7,25 (ò, 2Í), 7,02 (ò, 1Í), 6,83 (ò, 1Í), 6,64 (ñ, 1Í) ì.ä.

6-[5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-N2-ýòèë-N2-ìåòèë-N4-ôåíèëïèðèìèäèí-
2,4-äèàìèí

1-(2-Ìåòàíñóëüôîíèë-6-ôåíèëàìèíîïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí (75 ìã, 0,18 ììîëü) ïåðåìåøèâàþò ñ N-ýòèëìåòèëàìèíîì (200 ìêë; 1,5 ììîëü) â 1
ìë ÒÃÔ â çàïà ííîé òðóáêå â òå÷åíèå 10 ÷àñ ïðè 80°Ñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ãàñ ò 1 í. HCl
è îáðàçîâàâøèéñ  îñàäîê öåíòðèôóãèðóþò äî ïîëó÷åíè  îñàäêà. Îñàäîê ñóñïåíäèðóþò â
âîäå è ñíîâà öåíòðèôóãèðóþò äî ïîëó÷åíè  îñàäêà. Ïðåïàðàòèâíà  ÂÝÆÕ (ãðàäèåíò
ýëþåíòà: àöåòîíèòðèë-âîäà, 0,1% TFA) äàåò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå.
Î÷èùåííûé ìàòåðèàë ïðåâðàùàþò â ñîëü HCl äîáàâëåíèåì 1 í. HCl, ïðè÷åì ðàñòâîðèòåëü
óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ìàòåðèàë ïîëó÷àþò â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî

Ñòðàíèöà: 231

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 350 606 C2

âåùåñòâà (5 ìã, âûõîä 6%).
ÌÑ m/e (FIA+) 402, m/e (FIA-) 400; 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö ÄÌÑÎ-d6) δ 9,45 (øèð.ñ, 1Í), 9,05

(øèð.ñ, 1Í), 7,7 (ä, 2Í), 7,65 (øèð.ñ, 2Í), 7,61 (ä, 2Í), 7,35 (ò, 2Í), 7,25 (ò, 2Í),
6,97 (ò, 1Í), 6,85 (ò, 1Í), 6,33 (ñ, 1Í), 3,6 (øèð. êâàðò., 2Í), 3,1 (øèð. ñ, 3Í), 1,15 (ò, 3Í) ì.ä.

Ñõåìà 30

Óñëîâè  ðåàêöèè: À. ïèïåðàçèí, NMP, 220°Ñ, 6 ìèí; Â. õëîðàíãèäðèä êèñëîòû,
îñíîâàíèå Õóíèãà, CH2Cl2.

Ïðèìåð 66

N3-Ôåíèë-1-(6-ïèïåðàçèí-1-èëïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí
Ê ðàñòâîðó 200 ìã 1-(6-õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-N3-ôåíèë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà

(0,69 ììîëü, 1 ýêâ.) â 5 ìë NMP äîáàâë þò 200 ìã ïèïåðàçèíà (2,32 ììîëü, 3,3 ýêâ.).
Ðåàêöèîííûé ñîñóä çàïàèâàþò è íàãðåâàþò äî 220°Ñ ïîñðåäñòâîì îáëó÷åíè 
ìèêðîâîëíîâîé ïå÷üþ â òå÷åíèå 6 ìèí è îñòàâë þò äë  îõëàæäåíè . Îáðàçîâàâøèéñ 
ðàñòâîð âûëèâàþò â 50 ìë âîäû è îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò è ïðîìûâàþò âîäîé (3 õ 20 ìë).
Îáðàçîâàâøååñ  âîñêîîáðàçíîå òâåðäîå âåùåñòâî (150 ìã) èñïîëüçóþò áåç
äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

ÆÕ-ÌÑ: Rf=1,35 ìèí, 338,24 (Ì+Í).
Ïðèìåð 67

3-{4-[6-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)ïèðèìèäèí-4-èë]ïèïåðàçèí-1-èë}-3-
îêñîïðîïèîíèòðèë. Ê ïåðåìåøèâàåìîìó ðàñòâîðó 100 ìã 2-öèàíîóêñóñíîé êèñëîòû (1,2
ììîëü, 7,9 ýêâ.) â 10 ìë CH2Cl2 äîáàâë þò ïîñëåäîâàòåëüíî 300 ìêë îêñàëèëõëîðèäà (435
ìã, 3,45 ììîëü, 23 ýêâ.) è 1 êàïëþ ÄÌÔ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò äë  ïåðåìåøèâàíè 
ïðè 25°Ñ äî ïðåêðàùåíè  âûäåëåíè  ïóçûðüêîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è
ïîäâåðãàþò àçåîòðîïíîé ïåðåãîíêå ñ CH2Cl2 (3 × 10 ìë) ïåðåä ïîâòîðíûì ðàñòâîðåíèåì â
10 ìë CH2Cl2. Ê ýòîìó ðàñòâîðó äîáàâë þò 50 ìã N3-ôåíèë-1-(6-ïèïåðàçèí-1-èëïèðèìèäèí-
4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà (0,148 ììîëü, 1 ýêâ.) â 5 ìë CH2Cl2. Ïîñëå
ïîñëåäóþùåãî äîáàâëåíè  200 ìêë îñíîâàíè  Õóíèãà ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå 12 ÷àñ ïðè 25°Ñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü çàòåì êîíöåíòðèðóþò è î÷èùàþò
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 2,9 ìã (0,007 ììîëü, âûõîä 5%).

ÆÕ-ÌÑ: 2,72 ìèí/405,2 (Ì+Í). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, CDCl3) δ 8,31 (1Í, ñ), 7,40 (2Í, ä),
7,25 (2Í, ò), 6,89 (1Í, ò), 6,77 (1Í, ñ), 6,65 (2Í, øèð.ñ), 6,45 (1Í, ñ), 3,82 (2Í,
ì), 3,70 (4Í, ì), 3,52 (2Í, ì), 3,40 (2Í, ñ) ì.ä.

Ñõåìà 31
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(à) Ê2ÑÎ3, 30% Í2Î2, ÄÌÑÎ
5-(5-Àìèíî-3-ôåíèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-2-ìåòîêñèáåíçàìèä. Ê ïåðåìåøèâàåìîìó

ðàñòâîðó 5-(5-àìèíî-3-ôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-èë)-2-ìåòîêñèáåíçîíèòðèëà (20 ìã,
0,065 ììîëü) è Ê2ÑÎ3 (2 ìã) â ÄÌÑÎ (0,3 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äîáàâë þò 30%
âîäíûé ðàñòâîð Í2Î2 (0,3 ìë). Ñïóñò  1 ÷àñ äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíûé 30% âîäíûé Í2Î2

(0,15 ìë). Ñïóñò  40 ìèí äîáàâë þò âîäó âìåñòå ñ 5% âîäíûì Na2CO3 è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå íåñêîëüêèõ ìèíóò. Òâåðäîå âåùåñòâî ñîáèðàþò è ïðîìûâàþò
íåñêîëüêèìè ïîðöè ìè âîäû è ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî
(18 ìã, 0,055 ììîëü, âûõîä 85%).

1Í ßÌÐ 500 ÌÃö (ÄÌÑÎ) 8,82 (ñ, 1Í), 7,93 (ä, 1Í), 7,71 (øèð. ñ, 1Í), 7,63 (ää, 1Í),
7,60 (øèð. ñ, 1Í), 7,52 (ä, 2Í), 7,25 (ä, 1Í), 7,19 (ò, 2Í), 6,75 (ò, 1Í), 6,28 (øèð.
ñ, 2Í), 3,93 (ñ, 3Í), ì.ä. ÆÕ/ÌÑ: Rt=2,27 ìèí, (Ì+Í)= 325,2.

Ñõåìà 32

(2-Õëîðïèðèäèí-4-èë)ãèäðàçèí
2-Õëîðïèðèäèí-4-èëàìèí (2 ã, 15,6 ììîëü) ðàñòâîð þò â 20 ìë 1 Ì HCl è 4 ìë êîíö.

HCl è îõëàæäàþò äî 0°Ñ. Íèòðèò íàòðè  (1 ã, 17 ììîëü) ðàñòâîð þò â 2 ìë âîäû è
ðàñòâîð äîáàâë þò ïî êàïë ì ê ðàñòâîðó ïèðèäèíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 0-5°Ñ â
òå÷åíèå 2 ÷àñ è çàòåì äîáàâë þò ïî êàïë ì ê ñóñïåíçèè SnCl2 â 35 ìë êîíö. HCl ïðè 0°Ñ.
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷àñà, çàòåì ðÍ îñòîðîæíî ïîâûøàþò äî ðÍ 9-10
NaOH ïðè èñïîëüçîâàíèè ýôôåêòèâíîãî îõëàæäåíè  è ïåðåìåøèâàíè . Âîäíóþ ñìåñü
ýêñòðàãèðóþò 10% ðàñòâîðîì ÌåÎÍ/õëîðîôîðì è îðãàíè÷åñêèé ñëîé îòäåë þò, ñóøàò
(ñóëüôàòîì íàòðè ) è óïàðèâàþò. Ñûðîé ïðîäóêò â âèäå ñìåñè î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé (äèîêñèä êðåìíè , 5% ÌåÎÍ/DCM), ïîëó÷à  ïðè ýòîì 400 ìã (2-
õëîðïèðèäèí-4-èë)ãèäðàçèíà. ÌÑ ES+ 144,0, 146,3.

Äèàìèíîòðèàçîë, 1-(2-õëîðïèðèäèí-4-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-
3,5-äèàìèí è äðóãèå äèàìèíîòðèàçîëû, îïèñàííûå â ñõåìå è òàáëèöå, ïîëó÷àþò èç (2-
õëîðïèðèäèí-4-èë)ãèäðàçèíà è èìèäàòíûõ ñëîæíûõ ýôèðîâ ñ èñïîëüçîâàíèåì ïðîöåäóð,
îïèñàííûõ â äðóãîì ìåñòå äàííîãî èçîáðåòåíè .

5-[2-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèäèí-4-èë]-N2-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-5Í-èìèäàçîë-
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2,4-äèàìèí. 1-(2-õëîðïèðèäèí-4-èë)-N3-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-5Í-èìèäàçîë-2,4-äèàìèí
(100 ìã, 0,27 ììîëü) è N-ìåòèëïèïåðàçèí (101 ìã, 1 ììîëü) ñìåøèâàþò â 1 ìë í-áóòàíîëà
è íàãðåâàþò äî 230°Ñ â òå÷åíèå 360 ñåê â ïåðñîíàëüíîì ìèêðîâîëíîâîì èíñòðóìåíòå.
Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÒÑÕ (1%
NH4OH/10% ÌåÎÍ/DCM), ïîëó÷à  ïðè ýòîì 45 ìã 5-[2-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèäèí-4-
èë]-N2-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-5Í-èìèäàçîë-2,4-äèàìèíà.

Àíàëîãè÷íûì ñïîñîáîì ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè .
Íàçâàíèå ñòðóêòóðû ÌÑ ßÌÐ

5-[2-(4-Ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèäèí-4-èë]-N2-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-5Í-èìèäàçîë-2,4-äèàìèí

433,3 CD3CN: 7,9 (ä, 1H), 7,5 (ä, 2H), 7,1 (ì, 3H), 3,9 (ì, 4H), 3,75 (ì,
2H), 3,25 (ì, 2H), 3,2 (ì, 4H), 2,8 (ñ, 6H)

1-[2-(2-Äèìåòèëàìèíîýòèëàìèíî)-ïèðèäèí-4-èë]-N3-(4-
ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

424,5 ÄÌÑ0-d6: 9,8 (øèð.ñ, lH), 8,85 (øèð.ñ, 1H), 8,2 (ä, lH), 7,5 (ä, 2H),
7,0 (ä, lH), 6,95 (ñ, 1H), 6,90 (ì, 2H), 6,7 (øèð.ñ, 2H), 4,45 (ì, 2H),
3,75 (ì, 4H), 3,5 (ì, 2H), 3,2-3,0 (ì, 8H), 2,85 (ñ, 3H)

N3-(3-Èçîïðîïîêñè-4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-[2-(4-
ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïèðèäèí-4-èë]-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-
äèàìèí

494,5 ÄÌÑÎ-d6: 8,75 (ñ, 1H), 8,10 (ä, 1H), 7,40 (ñ, 1H), 6,95 (ä, 1H), 6,90
(ä, 1H), 6,85 (ñ, lH), 6,75 (ä, 1H), 6,60 (øèð.ñ, 2H), 4,50 (ì, 1H),
3,70 (ì, 4H), 3,50 (ì, 4H), 2,90 (ì, 4H), 2,40 (ì, 4H), 2,22 (ñ, 3H), 1,32 (ä, 6H)

Ïðèìåð 68

N3-Áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-ïèðèìèäèí-4-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí. N3-Áåíçî
[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-(6-õëîðïèðèìèäèí-4-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí (40 ìã, 0,12
ììîëü) ïåðåìåøèâàþò ñ 10% Pd/C â 1 ìë ýòàíîëà ïðè 1 àòì âîäîðîäà â òå÷åíèå 18 ÷àñ.
Êàòàëèçàòîð óäàë þò ôèëüòðîâàíèåì è ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò. Ñûðîé ïðîäóêò
î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 11 ìã N3-áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èë-1-
ïèðèìèäèí-4-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà â âèäå ñîëè TFA.

1Í ßÌÐ àöåòîí-d6: 8,9 (ñ, 1Í), 8,8 (ä, 1Í), 8,1 (øèð.ñ, 1Í), 7,4 (ì, 3Í), 7,1 (ä,
1Í), 6,8 (ä, 1Í), 5,9 (ñ, 2Í).

Àíàëîãè÷íûì ñïîñîáîì ïîëó÷àþò ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå:
Íàçâàíèå ÌÑ (Ì+

Í)
ÂÝÆÕ,
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

N3-(4-Ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-1-ïèðèìèäèí-4-èë-1Í-
[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí

339,40 1,60 ÄÌÑÎ-d6: 8,95 (ñ, lH), 8,90 (ñ, lH), 7,8 (øèð.ñ, 2H), 7,6 (ñ,
lH), 7,5 (ä, 2H), 6,9 (ä, 2H), 3,75 (ì, 4H), 3,0 (ì, 4H)

2-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-4Í-[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-5-îí è 2-àìèíî-4-
(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-4Í-[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-5-îí

Ðàñòâîð 1-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-3-öèàíî-2-ôåíèëèçîìî÷åâèíû (600 ìã, 2 ììîëü),
ãèäðîõëîðèäà 2-ãèäðàçèíîáåíçîéíîé êèñëîòû (760 ìã, 4 ììîëü) è òðèýòèëàìèíà (1,6 ìë) â
èçîïðîïàíîëå (20 ìë) è íàãðåâàþò ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 24
÷àñ. Ñìåñü óïàðèâàþò. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â âîäå (50 ìë), ôèëüòðóþò. Òâåðäîå
âåùåñòâî î÷èùàþò ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì 2-(3,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-4Í-[1,2,4]
òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-5-îí (263 ìã) è åãî èçîìåð (72 ìã). Äàííûå 2-(3,4-
äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-4Í-[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-5-îíà: FIA-MC; m/e=338,2 (M+
H), 336,1 (M-H). Rt=3,09 ìèí (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6): 12,90 (ñ, 1Í), 9,36
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(ñ, 1Í), 8,15 (ä, 1Í), 7,91 (ò, 1Í), 7,86 (ä, 1Í), 7,45 (ò, 1Í), 7,41 (ä, 1Í), 7,18
(ää, 1Í), 6,90 (ä, 1Í), 3,80 (ñ, 3Í), 3,71 (ñ, 3Í). Äàííûå 2-àìèíî-4-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-4Í-
[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-5-îíà: ÆÕ-ÌÑ; m/e=338,2 (M+H), 336,1 (M-H). Rt=2,34
ìèí. 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6): 8,17 (ä, 1Í), 7,90 (ò, 1Í), 7,76 (ä, 1Í), 7,45 (ò,
1Í), 7,16 (ä, 1Í), 7,09 (ä, 1Í), 7,02 (ää, 1Í), 6,04 (ñ, 2Í), 3,82 (ñ, 3Í), 3,70 (ñ, 3Í).

(4,5-Äèãèäðî-[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-2-èë)-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)àìèí

Ñóñïåíçèþ 2-(3,4-äèìåòîêñèôåíèëàìèíî)-4Í-[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-5-îíà (57
ìã) â îêñèõëîðèäå ôîñôîðà (5 ìë) íàãðåâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 2 ÷àñ. Ñìåñü óïàðèâàþò.
Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â äèõëîðìåòàíå, ïðîìûâàþò õîëîäíûì áèêàðáîíàòîì íàòðè ,
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò (Na2SO4). Ôèëüòðîâàíèå è êîíöåíòðèðîâàíèå äàåò
ñûðîé (5-õëîð-[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]õèíàçîëèí-2-èë)-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)àìèí (68 ìã).
ÆÕ-ÌÑ: m/e=356,1 (Ì+Í).

Ïðè 0°Ñ ðàñòâîð áîðîãèäðèäà íàòðè  (2,0 Ì, 0,25 ìë) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó
âûøåóêàçàííîãî õëîðèäà (38 ìã, 0,107 ììîëü) â õëîðîôîðìå (5 ìë) è ýòàíîëå (2 ìë) (èëè
ÄÌÔ è ÌåÎÍ). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûäåðæèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1
÷àñà (ìîíèòîðèíã ïðîâîä ò àíàëèòè÷åñêîé ÂÝÆÕ), ïîäêèñë þò òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé è
î÷èùàþò ÂÝÆÕ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (12 ìã). FIA-MC: m/e=
324,1 (M+H). Rt=3,08 (ñïîñîá À). 1Í ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6): 8,90 (ñ, 1Í), 7,71 (ñ, 1Í),
7,39 (ä, 1Í), 7,34 (ò, 1Í), 7,31 (ää, 1Í), 7,25 (ä, 1Í), 7,12 (ää, 1Í), 7,08 (òä,
1Í), 6,84 (ä, 1Í), 4,50 (ñ, 2Í), 3,77 (ñ, 3Í), 3,68 (ñ, 3Í).

Àíàëîãè÷íî ïîëó÷àþò ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè :
Íàçâàíèå ÌÑ

(Ì+Í)
ÂÝÆÕ, âðåì 
óäåðæèâàíè  (ìèí),
ñïîñîá À

1Í ßÌÐ

(4,5-Äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîëî[1,5-a]-
õèíàçîëèí-2-èë)-(3,5-äèìåòîêñèôåíèë)àìèí

324,2 3,32 ÄÌÑÎ-d6: 7,99 (ä, 1H), 7,94 (øèð.,ñ, 1H, NH), 7,43 (øèð.,ñ,
1H, NH), 7,34 (ä, 2H), 7,26 (ä, 1H), 7,11 (äää, 1H), 6,63
(ä, 1H), 6,54 (ää, 1H), 4,53 (ñ, 2H), 3,85 (ñ, 3H), 3,74 (ñ, 3H)

(4,5-Äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîëî-[1,5-a]-
õèíàçîëèí-2-èë)ôåíèëàìèí

347,1 2,71 ÄÌÑÎ-d6: 9,15 (ñ, 1H), 7,73 (ñ, 1H), 7,62 (ä, 2H), 7,36 (ì,
2H), 7,25 (ì, 3H), 7,10 (äää, 1H), 6,81 (ò, 1H), 4,51 (ñ,2H)

(4,5-Äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîëî-[1,5-a]-
õèíàçîëèí-2-èë)-(4-ìîðôîëèí-4-
èëôåíèë)àìèí

349,1 2,71 ÄÌÑÎ-d6: 8,85 (ñ, 1H), 7,68 (ñ, 1H), 7,51 (ä, 2H), 7,32 (ì
2H), 7,25 (ä, 1H), 7,08 (òä, 1H), 6,88 (ä, 2H), 4,50 (ñ,
2H), 3,75 (ì, 4H), 2,98 (ì, 4H)

Ñõåìà 33

Ðåàãåíòû: (à) (PhO)2CN(CN), iPrOH; 75°Ñ; (b) ìîíîãèäðàò ãèäðàçèíà, iPrOH, 70°Ñ; (c)
Im2CS, èìèäàçîë, ÄÌÔ, êîìíàòíà  òåìïåðàòóðà, çàòåì àíèëèí, 0°Ñ; (d) Br2, ÄÌÔ,
êîìíàòíà  òåìïåðàòóðà.

Íà óêàçàííîé âûøå ñõåìå 33 ïîêàçàí îáùèé ñïîñîá ïîëó÷åíè  íåêîòîðûõ 6-çàìåùåííûõ
òðèàçîëèëáåíçîòèàçîëîâ, ãäå R ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïðîñòóþ ýôèðíóþ ãðóïïó èëè
àìèíîãðóïïó.
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Ïðèìåð 69

4-(3-Öèàíî-2-ôåíèëèçîóðåèäî)áåíçîëñóëüôîíàìèä. 4-Àìèíîáåíçîëñóëüôîíàìèä (2
ììîëü) äîáàâë þò â îäíó ïîðöèþ ê ðàñòâîðó äèôåíîêñèöèàíîèìèäàòà (2 ììîëü) â
èçîïðîïàíîëå. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 75°Ñ â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííîé ñìåñè çàòåì äàþò âîçìîæíîñòü îõëàäèòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.
Îáðàçîâàííûé òâåðäûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò. Åãî ïðîìûâàþò èçîïðîïàíîëîì, ïîëó÷à 
ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,33 ã; âûõîä 70%).

1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 7,30-7,40 (5Í, ì), 7,45-7,50 (2Í, ò), 7,65-7,70 (2Í,
ä), 7,80-7,85 (2Í, ä), 11,20 (1Í, ñ); ÌÑ (ES+) m/e=317.

Ïðèìåð 70

4-(5-Àìèíî-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî)áåíçîëñóëüôîíàìèä. Ê ðàñòâîðó 4-(3-öèàíî-2-
ôåíèëèçîóðåèäî)áåíçîëñóëüôîíàìèäà (1,35 ììîëü) â ÒÃÔ (5 ìë) äîáàâë þò ðàñòâîð
ìîíîãèäðàòà ãèäðàçèíà (2 ììîëü; 1,5 ýêâèâàëåíòîâ). Ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè 70°Ñ â
òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü îõëàäèòüñ  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû. Îñàæäàåòñ  áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî. Åãî îòäåë þò ôèëüòðîâàíèåì è
ïðîìûâàþò ýòàíîëîì, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (300 ìã; âûõîä
87%). 1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 5,95-6,00 (2Í, ñ), 7,00-7,05 (2Í, ñ), 7,55-7,65
(4Í, ì), 9,15-9,20 (1Í, ñ); ÌÑ (ES+) m/e=255.

Ïðèìåð 71

(4-Ôåíîêñèôåíèë)àìèä 5-àìèíî-3-(4-ñóëüôàìîèëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
òèîóãîëüíîé êèñëîòû. Òèîêàðáîíèëäèèìèäàçîë (0,56 ììîëü, 1,5 ýêâèâàëåíòà) äîáàâë þò ê
ðàñòâîðó 4-ôåíîêñèàíèëèíà (0,6 ììîëü, 1,6 ýêâèâàëåíòà) è èìèäàçîë (0,07 ììîëü, 0,2
ýêâèâàëåíòà) â àöåòîíèòðèëå (5 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå òðåõ ÷àñîâ. Â âèäå îäíîé ïîðöèè äîáàâë þò 4-(5-àìèíî-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëàìèíî)áåíçîëñóëüôîíàìèä (0,37 ìÌ, 1 ýêâèâàëåíò). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ïîñëå äîáàâëåíè  ÄÌÔ (1 ìë) ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå. Îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ïðè ýëþèðîâàíèè ñìåñüþ EtOAc:
ïåíòàí (îò 30:70 äî 0:100), ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (40 ìã;
âûõîä 40%). 1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 7,05-7,18 (6Í, ì), 7,20-7,23 (1Í, ò), 7,40-
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7,50 (4Í, ì), 7,70-7,75 (2Í, ä), 7,80-7,85 (2Í, ä), 8,45-8,50 (2Í, ñ), 9,80-9,85 (1Í,
ñ), 10,90 (1Í, ñ); ÌÑ (ES+) m/e=482.

Ïðèìåð 72

4-[5-Àìèíî-1-(6-ôåíîêñèáåíçîòèàçîë-2-èë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëàìèíî]
áåíçîëñóëüôîíàìèä. Áðîì (7 ìêë, 1 ýêâèâàëåíò) äîáàâë þò ê ïåðåìåøèâàåìîé ñóñïåíçèè
(4-ôåíîêñèôåíèë)àìèäà 5-àìèíî-3-(4-ñóëüôàìîèëôåíèëàìèíî)-[1,2,4]òðèàçîë-1-
òèîóãîëüíîé êèñëîòû â äèõëîðìåòàíå (3 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Çàòåì äîáàâë þò ðàñòâîð áðîìà (7 ìêë) â
óêñóñíîé êèñëîòå (1 ìë) äë  äîâåäåíè  ðåàêöèè äî çàâåðøåíè : ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíûõ ÷åòûðåõ ÷àñîâ. Îñàæäåííîå áåëîå òâåðäîå
âåùåñòâî îòäåë þò ôèëüòðîâàíèåì, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
(5 ìã; âûõîä 7%).

1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 7,05-7,20 (8Í, ì), 7,35-7,50 (4Í, ì), 7,70-7,75 (2Í,
ä), 7,80-7,85 (2Í, ä), 9,90-9,95 (1Í, ñ); ÌÑ (ES+) m/e=480.

Ñõåìà 34

Ðåàãåíòû: (à) NH3, EtOH, 90°Ñ, çàòåì áåíçîòèàçîë-2-èëãèäðàçèí, NMM, 110°Ñ; RCOCl,
ïèðèäèí.

Íà ïðèâåäåííîé âûøå ñõåìå 34 ïîêàçàí îáùèé ñïîñîá ïîëó÷åíè  N-(5-àìèíî-1-
áåíçîòèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)àìèäîâ.

Ïðèìåð 73

1-Áåíçîòèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí. Ê ñóñïåíçèè äèôåíîêñèöèàíîèìèäàòà
(2 ììîëü) â ýòàíîëå (3 ìë) â çàïà ííîé êîëáå äîáàâë þò 2 Ì ðàñòâîð àììèàêà â ýòàíîëå
(4 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 90°Ñ â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ, çàòåì
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â N-ìåòèëìîðôîëèíå (5 ìë). Ê ýòîìó
ðàñòâîðó äîáàâë þò áåíçîòèàçîë-2-èëãèäðàçèí (2 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 110°Ñ â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò äèñòèëëèðîâàííóþ âîäó (20 ìë) è ñìåñü ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (100 ìë/100 ìë). Íà ýòîé ñòàäèè òâåðäîå âåùåñòâî óäàë þò
ôèëüòðîâàíèåì. Ýòî áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî ïðîìûâàþò åùå ýòèëàöåòàòîì è ñóøàò â
âàêóóìå, ïîëó÷à  ïðè ýòîì ÷èñòîå óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (170 ìã; âûõîä
37%). 1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 5,85 (2Í, ñ), 7,30-7,35 (1Í, ò), 7,45-7,50 (1Í,
ò), 7,60 (2Í, ñ), 7,80-7,85 (1Í, ä), 7,98-8,02 (1Í, ä). ÌÑ (ES+) m/e=233.

Ïðèìåð 74

Ñòðàíèöà: 237

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 350 606 C2

N-(5-Àìèíî-1-áåíçîòèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)áåíçàìèä. Áåíçîèëõëîðèä (0,34
ììîëü) äîáàâë þò ïî êàïë ì ê ïåðåìåøèâàåìîìó ðàñòâîðó 1-áåíçòèàçîë-2-èë-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3,5-äèàìèíà (0,34  ììîëü) â ïèðèäèíå (3 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê
ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è 10% âîäíîé ëèìîííîé êèñëîòîé. Íà ýòîé ñòàäèè
îòôèëüòðîâûâàþò áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî. Òâåðäîå âåùåñòâî ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à 
ïðè ýòîì ÷èñòîå óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (10 ìã; âûõîä 15%). 1Í ßÌÐ (400 ÌÃö,
ÄÌÑÎ-d6) δ 7,40-7,45 (1Í, ò), 7,50-7,70 (3Í, ì), 7,85-8,00 (6Í, ì), 8,1 (1Í, ä),
10,95 (1Í, ñ). ÌÑ (ES+) m/e=337.

Ñõåìà 35

Ïðèìåð 75

Ôåíèë-(3-ïèðèäèë)-N-öèàíîêàðáîíèìèäàò. Ê ðàñòâîðó äèôåíèë-N-öèàíîêàðáîíèìèäàòà
(1,85 ììîëü) â òðåò-áóòàíîëå (4 ìë) äîáàâë þò 3-àìèíîïèðèäèí (1,85 ììîëü) è ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè 
äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû îáðàçîâàâøèéñ  áåëûé îñàäîê ñîáèðàþò ôèëüòðîâàíèåì ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè è ïðîìûâàþò íåáîëüøèì êîëè÷åñòâîì õîëîäíîãî Et2O, çàòåì ñóøàò
â âàêóóìå ïðè 40°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå

ñîåäèíåíèå (0,23 ã, 54%). 1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 7,33 (3Í, ì), 7,91 (1Í, ä), 8,43
(1Í, ä), 8,67 (1Í, ñ), 10,99 (1Í, ñ); ÌÑ (ES+) m/e=239,2 (100%).

Ïðèìåð 76

N3-(3-Ïèðèäèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèí. Ê ðàñòâîðó ôåíèë-(3-ïèðèäèë)-N-
öèàíîêàðáèíèìèäàòà (1,00 ììîëü) â èçîïðîïàíîëå (10 ìë) äîáàâë þò ãèäðàò ãèäðàçèíà (1
ììîëü) è ñìåñü íàãðåâàþò äë  êèï ÷åíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2,5 ÷àñà.
Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû îáðàçîâàâøèéñ  áåëûé îñàäîê ñîáèðàþò
ôèëüòðîâàíèåì ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è ïðîìûâàþò íåáîëüøèì êîëè÷åñòâîì
õîëîäíîãî èçîïðîïàíîëà, çàòåì ñóøàò â âàêóóìå ïðè 40°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ, ïîëó÷à  ïðè

ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,15 ã, âûõîä 87,5%). 1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-
d6) δ 5,93 (2Í, ñ), 7,17 (1Í, ì), 7,94 (2Í, ì), 8,64 (1Í, ä), 8,88 (1Í, ñ), 11,24 (1Í,
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ñ); ÌÑ (ES+) m/e=177,2 (100%).
Ïðèìåð 77

Ôåíèëàìèä 5-àìèíî-3-(3-ïèðèäèëàìèíî-[1,2,4]òðèàçîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû. Ê ðàñòâîðó
N3-(3-ïèðèäèë)-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3,5-äèàìèíà (0,43 ììîëü) â ñóõîì ÒÃÔ (3 ìë) è ñóõîì
DCM (3 ìë) äîáàâë þò ïî êàïë ì ôåíèëèçîöèàíàò (0,43 ììîëü) íà ïðîò æåíèè 1 ìèíóòû è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé õðîìàòîãðàôèåé [äèîêñèä êðåìíè 
Merck, ýëþèðîâàíèå EtOAc è ãåêñàíàìè (4:1)], ïîëó÷à  ïðè ýòîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (22,0 ìã, 17%). 1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ-d6) δ 7,17 (1Í, ò), 7,28 (1Í, ì),
7,39 (4Í, ì), 7,65 (2Í, ä), 8,09 (1Í, ì), 8,23 (1Í, ì), 8,79 (1Í, ä), 9,44 (1Í, ñ),
9,64 (1Í, ñ); ÌÑ (ES+) m/e=296,3 (100%).

Äîïîëíèòåëüíûå äàííûå äë  ñîåäèíåíèé èçîáðåòåíè :
Ñîåäèíåíèå 1Í ßÌÐ Ì+1

(íàáë.)

I-692 3,71 (3Í, ñ), 6,89 (2Í, ä), 7,37 (1Í, ò), 7,51 (3Í, ì), 7,78 (2Í, ñ), 7,86 (1Í, ä), 8,06 (2Í, ñ), 9,20 (lH, ñ) 339,2

I-693 2,04 (3Í, ñ), 7,09 (1Í, ä), 7,17 (1H, ò), 7,36 (1H, ò), 7,38 (1H, ò), 7,42 (1Í, ò), 7,70 (1H, ñ), 7,81 (2H, ñ),
7,87 (1H, ä), 8,07 (1H, ä), 9,40 (1H, ñ), 9,86 (lH,ñ)

366,3

I-694 3,61 (3H, ñ), 3,80 (6H, ñ), 7,04 (2H, ñ), 7,37 (1H, ò), 7,51 (1H, ò), 7,80 (2H, ñ), 7,87 (1H, ä), 8,07 (1H, ä), 9,31 (1H, ñ) 399,3

I-695 2,01 (3Í, ñ), 7,35 (1Í, ò), 7,47 (5Í, ì), 7,80 (2Í, ñ), 7,87 (1Í, ä), 8,05 (1Í, ä), 9,33 (1Í, ñ), 9,78 (1H, ñ) 366,2

I-696 6,33 (1Í, ñ), 7,27 (3H, ì), 7,35 (1H, ò), 7,48 (1H, ò), 7,77 (2H, ñ), 7,84 (1Í, ä), 7,90 (1Í, ñ), 8,07 (1H, ä),
9,09 (1H, ñ), 10,88 (1H, ñ)

348,3

I-697 6,30 (1H, ì), 7,03 (2H, ä), 7,07 (1H, ò), 7,37 (1H, ò), 7,48 (1H, ò), 7,79 (2H, ñ), 7,87 (1Í, ä), 8,07 (1H, ä),
9,25 (1H, ñ), 9,32 (1Í, ñ)

325,3

I-698 3,78 (3H, ñ), 6,46 (1H, ää), 7,08 (1Í, ì), 7,17 (1H, ò), 7,38 (1H, ò), 7,40-7,41(1H, ì), 7,49 (1H, ò), 7,82 (2H,
øèð.ñ), 7,86 (1Í, ä), 8,07 (1H, ä),9,43 (1H, ñ)

339

I-699 3,88 (3H, ñ), 7,38-7,51 (5H, ì), 7,87-7,89 (3H, ì), 8,09 (1H, ä), 8,31 (1H, ñ), 9,71 (1H, ñ) 367

I-700 7,38 (1Í, ò), 7,52 (1H, ò), 7,66 (1Í, ä), 7,86-7,93 (6H, ì), 8,08 (1H, ä), 9,94 (1Í, ñ), 12,55 (1H, øèð.ñ) 353

I-701 3,46 (3H, ñ), 7,08 (1Í, ò), 7,35 (3H, ò), 7,49 (3H, ì), 7,82 (2H, ñ), 7,86 (1Í, ä), 8,04 (1H, ñ) 323,3

I-702 7,18 (1H, ä), 7,40 (1H, ò), 7,50 (1H, ò), 7,58 (1Í, ä), 7,90 (4H, ì), 8,49 (1H, ñ), 8,64 (1Í, ä), 9,61 (1H, ñ), 12,81 (1H, ñ) 349,3

I-703 3,01 (4H, ì), 3,72 (4H, ì), 6,91 (2H, ä), 7,37 (1Í, ò), 7,49 (3H, ì), 7,78 (2H, ñ), 7,86 (1H, ä), 8,06 (1H, ä), 9,15 (1H, ñ) 394,3

I-704 1,47 (9H, ñ), 7,37 (4H, ì), 7,48 (4H, ì), 7,79 (2H, ñ), 7,86 (1H, ä), 8,05 (1Í, ä), 9,12 (1H, ñ), 9,26 (1H, ñ) 424,3

I-705 3,62 (3H, ñ), 3,79 (6H, ñ), 7,03 (2H, ñ), 7,38 (2H, ì), 7,67 (1H, ì), 7,75 (3H, ì), 9,22 (1Í, ñ) 383,29

I-706 3,63 (3H, ñ), 3,76 (6H, ñ), 5,80 (1H, ñ), 6,55 (1Í, ñ), 7,25 (2H, ì), 7,43 (1H, øèð. ñ), 7,59 (1H, ä), 7,98 (1H,
øèð. ñ), 8,44 (1H, ä)

382,32

I-707 3,61 (3H, ñ), 3,84 (6H, ñ), 7,00 (2H, ñ), 7,18 (2H, ì), 7,47 (1Í, ì), 7,56 (1H, ì), 7,70 (1H, ñ), 9,02 (1H, ñ), 12,4 (1Í, øèð. ñ) 382,31

I-708 5,95 (2H, ñ), 6,85 (1H, ä), 7,01 (1Í, d.o.d.), 7,33 (1Í, ä), 7,37 (1H, ò), 7,49 (1H, ò), 7,80 (2H, ñ), 7,86 (1Í,
ä), 8,04 (1H, ä), 9,31 (1Í, ñ)

353,3

I-709 6,51(1Í, ä), 7,39 (1H, ò), 7,53 (1Í, ò), 7,70 (5H, ì), 7,86 (2H, ñ), 7,88 (1H, ñ), 8,08 (1H, ä) 8,39 (1H, ä), 9,62 (1H, ñ) 375,3

I-710 7,08 (1Í, ñ), 7,37 (1Í, ò), 7,51(3Í, ò), 7,54 (2Í, ä), 7,66 (1Í, ñ), 7,70 (2H, ä), 7,86 (2H, ñ), 7,88 (1Í, ñ),
8,08 (1Í, ä), 8,15 (1H, ñ), 9,65 (1Í, ñ)

375,3

I-711 7,37 (1H, ò), 7,49 (1H, ò), 7,77 (2H, ä), 7,89 (3H, ì), 8,18 (3H, ì), 9,45 (1H, ñ), 9,76 (1H, ñ) 393,3

I-712 4,64 (2H, ñ), 6,61 (2H, ä), 7,26 (2H, ä), 7,39 (1H, ò), 7,48 (1H, ò), 7,72 (2H, ñ), 7,93 (1Í, ä), 8,04 (1H, ä), 8,86 (1Í, ñ) 324,3

I-713 7,33-7,38 (2H, ì), 7,48-7,52 (2H, ì), 7,75 (1H, ä), 7,88 (1H, ä), 7,93 (2H, øèð. ñ), 8,06 (1Í, ì), 8,10 (1H, ä),9,92 (1H, ñ), 334

I-714 6,88 (1H, ò), 7,28 (2H, ò), 7,36 (1H, ò), 7,51 (1H, ò), 7,59-7,61 (2H, ì), 7,83 (2H, øèð. ñ), 7,86 (1H, ä), 8,06 (1H, ä), 9,45 (1H, ñ) 309

I-715 2,79 (3H, ñ), 7,30 (1H, ä), 7,33-7,39 (2H, ì), 7,51 (1H, ò), 7,78 (1H, ì), 7,86-7,88 (4H, ì), 8,00 (1H, ñ), 8,08
(1H, ä), 8,45 (1Í, ä), 9,57 (1Í, ñ)

366

I-716 2,97 (3H, øèð. ñ), 3,01 (3H, øèð. ñ), 6,89 (1H, ä), 7,31-7,37 (2H, ì), 7,51(1Í, ò), 7,63-7,64 (3H, ì), 8,08 (1H, ä), 9,60 (1H, ñ) 380

I-717 4,42 (2H, ä), 5,02 (1H, ò), 7,22 (2H, ä), 7,36 (1Í, ò), 7,48 (1H, ò), 7,55 (2H, ä), 7,82 (2H, øèð. ñ), 7,86 (1H,
ä), 8,06 (1Í, ä), 9,39 (1H, ñ)

339

I-718 7,06 (1H, ò), 7,26 (1Í, ò), 7,35-7,40 (2H, ì), 7,51 (1Í, ò), 7,71 (1Í, ì), 7,87 (2H, ì), 8,09 (1H, ä), 9,67 (1H,
øèð. ñ), 12,50 (1H, î÷.øèð.ñ)

387

I-719 4,47 (2H, ä), 5,15 (1H, ò), 6,84 (1Í, ä), 7,23 (1Í, ò), 7,36 (1Í, ò), 7,49-7,52 (3H, ì), 7,82 (2H, øèð. ñ), 7,86
(1Í, ä), 8,07 (1H, ä), 9,40 (1Í, ñ)

339

I-720 1Í ßÌÐ (CDCl3) 3,24 (3H, ä J 5,01 Ãö), 3,89 (3H, ñ), 4,02 (3H, ñ), 6,63 (1Í, øèð.), 6,81-6,88 (2H, ì), 7,31-
7,35 (1H, ì), 7,45-7,49 (1H, ì), 7,57-7,58 (1Í, ì), 7,70-7,74 (1H, ì), 7,80-7,84 (2H, ì)

383,24
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I-721 3,74 (3H, ñ), 4,29 (2H, ä, J=6,2 Ãö), 6,77-6,82 (1H, ì), 6,90-7,01 (3H, ì), 7,20-7,26 (1Í, ì), 7,29-7,35 (1H,
ì), 7,42-7,49 (1Í, ì), 7,68 (2H, øèð. ñ), 7,79-7,81 (1H, ì), 7,99-8,01 (1H, ì)

353,18

I-722 4,22 (2H, ä, J=6,3 Ãö), 5,98 (2Í, ñ), 6,80-6,95 (4H, ì), 7,29-7,36 (1H, ì), 7,41-7,50 (1H, ì), 7,67 (2H, øèð.
ñ), 7,80 (1H, ä, J=8,0 Ãö), 8,00 (1H, ä, J=8,0 Ãö)

367,22

I-723 3,71 (3H, ñ), 3,74 (3H, ñ), 4,24 (2H, ä, J=6,2 Ãö), 5,75-5,78 (1H, ì), 6,84-6,91 (3H, ì), 7,00-7,03 (1H, ì),
7,29-7,36 (1H, ì), 7,42-7,50 (1H, ì), 7,67 (2H, øèð. ñ), 7,79-7,82 (1H, ì), 7,90-8,11 (1H, ì)

383,23

I-724 3,62 (3Í, ñ), 3,81(6Í, ñ), 7,03 (2Í, ñ), 7,52 -7,55 (1Í, ì), 7,81- 7,85 (3Í, ì), 8,22 (1Í, ä), 9,34 (1H,ñ) 433,16

I-725 3,61 (3Í, ñ), 3,81 (6Í, ñ), 7,03 (2Í, ñ), 7,34-7,39 (1Í, ì), 7,78 (2H, ñ), 7,85-7,88 (1H, ì), 7,98-8,01 (1H, ì), 9,32 (1H, ñ) 417,24

I-726 (CDCl3/CD3OD): 7,33 (1H, ò), 7,46 (1H, ò), 7,62 (2H, ì), 7,69 (2H, ì), 7,82 (2H, ò), 8,08 (1H, ñ), 8,52 (1H, ñ) 376,3

I-727 3,61 (3H, ñ), 3,81 (6H, ñ), 3,82 (3H, ñ), 7,04 (2H, ñ), 7,07-7,10 (1Í, ì), 7,68-7,76 (4H, ì), 9,30 (1H, ñ) 429,21

I-728 (CDCl3) 3,85-4,97 (6H, ä), 6,45-6,50 (1H, ää), 6,50-6,55 (2H, ñ), 6,8-6,85 (1H, ä), 7,3-7,4 (1Í, ò), 7,45-7,50
(1H, ò), 7,8-7,9 (2H, ì), 8,0 (1H, ñ)

369

I-729 (CDCl3) 1,25 (3H, ñ), 3,97 (3H, ñ), 6,38-6,42 (1Í, ñ), 6,50-6,60 (3H, ì), 7,05 (1H,ä), 7,35-7,40 (1H, ò), 7,45-
7,50 ì.ä. (1H, ò), 7,8-7,9 (2H, ì), 8,0 (1H, ñ)

353

I-730 7,30-7,60 (6H, ì), 7,82-7,90 (3H, ì), 8,08 (1Í, ì),9,62 (1H, ñ) 389,09

I-731 3,60 (3H, ñ), 3,77 (6H, ñ), 4,21 (3H, ñ), 6,98 (2H, øèð. ñ), 7,26 (2H, ì), 7,59 (2H, ì), 7,72 (2H, ñ), 9,12 (1H, øèð.ñ) 396,29

I-732 3,53 (9H, ì), 6,20 (2H, ñ), 6,84 (2H, ñ), 7,25 (7H, ì), 7,43 (1H, ì), 7,60 (1H, ì), 7,88 (2H, ñ), 9,18 (1H, ñ) 472,42

I-733 2,42 (3H, ñ), 3,61 (3H, ñ), 3,81 (6H, ñ), 7,04 (2H, øèð. ñ), 7,32 (1Í, ä), 7,76 (3H, ì), 7,86 (1H, ñ), 9,30 (1H, ñ) 413,31

I-734 3,27 (3H, ñ), 3,62 (6H, ñ), 3,81 (6H, ñ), 7,06 (2H, ñ), 7,90 (2H, øèð. ñ), 8,02 (2H, ì), 8,72 (1H, ñ), 9,40 (1H, ñ) 477,28

I-735 0,85-0,90 (4H, ì), 2,01-2,05 (1H, ì), 3,59 (3H, ñ), 3,76 (6H, ñ), 6,93 (1Í, ñ), 7,00 (2H, ñ), 7,41 (2H, ñ), 9,17 (1H, ñ) 389,23

I-736 6,95-7,05 (1Í, ì), 7,15-7,25 (2H, ì), 7,32-7,40 (1H, ò), 7,45-7,52 (1Í, ò), 7,8-7,9 (3H, ì), 8,05-8,10 (1H, ä),
8,10-8,14 (1H, ò), 9,0 (1H, ñ)

326

I-737 3,62 (3H, ñ), 3,81 (6H, ñ), 7,04 (2H, ñ), 7,49 (1Í, ì), 7,82 (2H, øèð. ñ), 7,93 (1Í, ä), 8,21 (1H, ñ), 9,30 (1H, ñ) 483,22

I-738 7,40-7,45 (1Í, ò), 7 ,50-7,70 (3H, ì), 7,85-8,00 (6H, ì), 8,1 (1Í, ä), 10,95 (1H, ñ) 337

I-739 2,85 (2H, ò), 3,33 (2H, ì), 6,52 (1H, ò), 7,34 (6H, ì), 7,46 (1H, ò), 7,66 (2H, ñ), 7,82 (1Í, ä), 8,01 (1H, ä), 8,52 (1H, ñ) 337,3

I-740 2,74 (2Í, ì), 3,24 (2Í, ì), 6,46 (1Í, ì), 6,70 (2Í, ä), 7,05 (2Í, ä), 7,33 (1Í, ò), 7,46 (1Í, ò), 7,65 (2Í, ñ), 7,82
(1Í, ä), 8,01(1Í, ä), 9,17 (1H,ñ)

353,3

I-741 2,94 (2Í, ì), 3,38 (2Í, ì), 6,55 (1Í, ì), 7,32 (3Í, ì), 7,49 (3Í, ì), 7,71 (2Í, ñ), 7,77 (2Í, ä), 7,82 (1H, ä), 8,01 (1H, ä) 416,3

I-742 3,90 (2Í, ñ), 7,24 (1Í, ì), 7,39 (3Í, ì), 7,56 (2Í, ì), 7,63 (1Í, ä), 7,77 (2Í, ì), 7,86 (4Í, ì), 8,08 (1H, ò), 9,58 (1H, ñ) 397,4

I-743 1,10 (3Í, ò), 2,28 (2Í, êâ.), 7,34 (1Í, ò), 7,49 (5Í, ì), 7,80 (2Í, ñ), 7,87 (1Í, ä), 8,06 (1Í, ä), 9,33 (1H, ñ), 9,70 (1H, ñ) 380,3

I-744 3,62 (3Í, ñ), 3,81 (6Í, ñ), 7,05 (2Í, ñ), 7,82 (1Í, ää), 7,89 (2Í, øèð. ñ), 8,01 (1Í, ä), 8,58 (1Í, ñ), 9,38 (1H, ñ) 467,22

I-747 7,06 (1H, ä), 7,23 (1H, ò), 7,35 (1H, ò), 7,51 (2H, ì), 7,86 (1Í, ä), 7,91 (2H, ñ), 7,92 (1Í, ì), 8,10 (1H, ä), 9,69 (1H, ñ) 387,2

I-748 4,19 (4H, ì), 6,76 (1H, ä), 6,95 (1H, ää), 7,30 (1Í, ä), 7,37 (1H, ò), 7,49 (1H, ò), 7,78 (2H, ñ), 7,86 (1H, ä),
8,07 (1H, ä), 9,20 (1H, ñ)

367,3

I-749 2,29 (3H, ñ), 6,71 (1H, ä), 7,17 (1H, ò), 7,29 (1H, ò), 7,39 (1H, ñ), 7,42 (1H, ä), 7,48 (1H, ò), 7,81 (2H, ñ),
7,87 (1H, ä), 8,06 (1H, ä), 9,35 (1Í, ñ)

323,3

I-750 7,20 (1H, ì), 7,37-7,40 (1Í, ò), 7,50-7,55 (1H, ò), 7,90-8,00 (4H, ì), 8,1 (2H, ì) 343

I-751 6,69 (2H, ä), 7,33-7,41 (3H, ì), 7,49 (1H, ò), 7,76 (2H, øèð.ñ), 7,84 (1Í, ä), 8,04 (1Í, ä), 9,06 (1Í, ñ) 325

I-752 7,32 (1H, ò), 7,40 (2H, øèð. ñ), 7,78 (2H, øèð. ñ), 7,82 (1H, ä), 8,03 (1H, ä), 8,06 (1Í, ñ), 9,34 (1H, ñ), 12,84 (1H, øèð. ñ), 349

I-753 7,17 (2H, ñ), 7,40 (1H, ò), 7,52 (1H, ò), 7,69-7,74 (4H, ì), 7,88 (1H, ä), 7,91 (2H, øèð. ñ), 8,07 (1Í, ä), 9,95 (1H, ñ) 388

I-754 2,97 (6H, ñ), 7,36-7,38 (3H, ì), 7,47-7,53 (1H, ì), 7,62 (2H, ä), 8,07 (1H, ä), 9,71 (1H, ñ) 380

I-755 3,17 (3H, ä), 7,36 (1H, ò), 7,51 (1H, ò), 7,62 (2H, ä), 7,77 (2H, ä), 7,87-7,89 (3H, ì), 8,07 (1Í, ä), 8,22 (1H, ì), 9,77 (1H, ñ) 366

I-756 1,36 (3H, ä), 4,67-4,69 (1H, ì), 5,13 (1H, ä), 6,87 (1H, ä), 7,19 (1H, ò), 7,36 (1Í, ò), 7,48-7,52 (2H, ì), 7,58
(1H, ñ), 7,81(2H, øèð. ñ), 7,86 (1Í, ä), 8,07 (1H, ä), 9,37 (1H, ñ)

353

I-757 7,15 (1H, ò), 7,34-7,39 (2H, ì), 7,50 (1Í, ò), 7,72-7,73 (1H, ì), 7,81(2H, øèð. ñ), 7,85-7,87 (2H ì), 8,06 (1H, ä), 9,25 (1H, ä) 353

I-758 3,62 (3Í, ñ), 3,81(6Í, ñ), 7,04 (2Í, ñ), 7,37 (1Í, ì), 7,60 (1H, ì), 7,84 (2H, ñ), 8,07 (1H, ì),9,40 (1H,ñ) 433,33

I-759 7,31(2H, ñ), 7,33 (1H, ò), 7,35 (1H, ò), 7,48 (1H, ò), 7,49 (1H, ò), 7,80 (1Í, d.o.d.), 7,87 (1H, ä), 7,89 (2H, ñ), 8,07 (1H, ä), 8,09
(1H, ñ), 9,80 (1Í, ñ)

388,3

I-760 2,24 (3H, ñ), 7,09 (2H, ä), 7,37 (1Í, ò), 7,49 (3H, ì), 7,80 (2H, ñ), 7,86 (1H, ä), 8,07 (1H, ä), 9,30 (1H, ñ) 323,3

I-761 6,93 (1H, ä), 7,29 (1H, ò), 7,39 (1H, ò), 7,47 (1H, ä), 7,53 (1H, ò), 7,78 (1Í, ò), 7,86 (1Í, ä), 7,88 (2H, ñ),
8,10 (1Í, ä), 9,71 (1Í, ñ)

343,2

I-762 4,34 (2H, ä, J=6,4 Ãö), 6,93-6,98 (1Í, ì), 7,20-7,24 (1H, ì), 7,29-7,49 (6H, ì), 7,65 (2H, øèð. ñ), 7,79-7,82
(1H, ì), 7,98-8,03 (1H, ì)

323,26

I-763 2,18 (3H, ñ), 2,21 (3H, ñ), 7,02 (1Í, ä, J=7,8 Ãö), 7,32-7,39 (3H, ì), 7,47-7,53 (1H, ì), 7,78 (2H, øèð. ñ),
7,87 (1H, ä, J=8,0 Ãö), 8,07 (1H, ä,J = 7,8 Ãö), 9,17 (1H, ñ)

337,24

I-764 3,66 (3H, ñ), 3,84 (6H, ñ), 4,01 (3H, ñ), 6,17 (2H, ñ), 6,99 (2H, ñ), 7,12 (1H, ä), 7,33 (1Í, ò), 7,62 (1H, ä), 10,42 (1Í, ñ) 429,39

I-765 3,62 (3H, ñ), 3,81(6H, ñ), 3,97 (3H, ñ), 7,04 (2H, øèð. ñ), 7,10 (1H, ä), 7,32 (1H, ò), 7,62 (1H, ää), 7,74 (2H,
øèð. ñ), 9,28 (1H, ñ)

429,34

I-766 1,37 (9H, ñ), 3,64 (3H, ñ), 3,81 (6H, ñ), 6,00 (2H, øèð. ñ), 6,94 (2H, ñ), 6,99 (1Í, ñ), 10,23 (1Í, ñ) 405,39

I-767 3,62 (3H, ñ), 3,80 (6H, ñ), 5,28 (2H, ñ), 6,75 (1H, ää), 7,02 (2H, ñ), 7,07 (1Í, ä), 7,51 (1Í, ä), 7,59 (2H, ñ), 9,16 (1H, ñ) 414,31

I-768 1,52-1,63 (4H, ì), 3,03-3,08 (2H, ì), 3,43-3,47 (2H, ì), 3,62 (3H, ñ), 3,80 (6H, ñ), 4,40 (1H, ò), 5,82 (1Í, ò),
6,78 (1H, ää), 7,03 (2H, ñ), 7,07 (1H, ä), 7,54 (1H, ä), 7,59 (2H, ñ), 9,17 (1H, ñ)

486,37

I-769 7,34-7,41 (1H, ì), 7,44-7,55 (3H, ì), 7,85-7,92 (3H, ì), 7,98 (1H, ä, J=2,4 Ãö), 8,10 (1H, ä, J=7,8 Ãö), 9,81 (1H, ñ) 377,20

I-770 2,0 (2H, ì), 2,75-2,9 (4H, ì), 7,1 (1H, ä), 7,4 (2H, ì), 7,5 (2H, ì), 7,75 (2H, øèð.ñ), 7,85 (1H, ä), 8,05 (1H, ä), 9,2 (1H, ñ) 349

I-771 7,36 (1H, ì), 7,44 (1H, ì), 7,5 (1Í, ì), 7,74 (1H, ì), 7,84-7,9 (3H, ì), 8,02 (1H, ä), 8,07 (1H, ä), 9,74 (1H, ñ) 387
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I-772 3,79 (3H, ñ), 7,07-7,14 (1H, ì), 7,21-7,29 (1H, ì), 7,32-7,49 (1H, ì), 7,48-7,53 (1H, ì), 7,56-7,64 (1H, ì),
7,81(2H, øèð. ñ), 7,83-7,89 (1H, ì), 8,03-8,09 (1H, ì), 9,40 (1Í, ñ)

357,27

I-773 34,39 (2H, ä, J=6,2 Ãö), 7,04-7,10 (1Í, ì), 7,29-7,35 (1Í, ì), 7,40-7,51 (3H, ì), 7,58-7,61 (1H, ì), 7,69 (2H,
øèð. ñ), 7,79-7,82 (1H, ì), 7,98-8,08 (1H, ì)

391,25

I-774 2,72 (3Í, ñ), 3,66 (3Í, ñ), 3,83 (6Í, ñ),6,14 (2H, øèð.ñ), 7,06 (2Í, ñ), 7,28 (1Í, ò), 7,37 (1Í, ì), 7,88 (1H, ä), 10,36 (1H, ñ) 413,35

I-775 2,63 (3H, ñ), 3,62 (3H, ñ), 3,82 (6H, ñ), 7,05 (2H, ñ), 7,27 (2H, ì), 7,75 (2H, øèð.ñ), 7,87 (1H, ä), 9,25 (1H, ñ) 413,36

I-776 3,83 (3H, ñ), 6,19 (2H, øèð.ñ), 7,18-7,28 (1H, ì), 7,35-7,41 (1Í, ì), 7,45-7,58 (2H, ì), 7,83-7,94 (1H, ì), 7,98-
8,09 (2H, ì), 10,15 (1H, ñ)

357,28

I-777 3,65 (3H, ñ), 3,82 (6H, ñ), 6,05 (2H, øèð.), 7,12 (2H, ñ), 7,37-7,39 (1H, ì), 7,45-7,49 (2H, ì), 7,66-7,68 (2H,
ì), 8,06 (1H, ñ), 9,77 (1Í, øèð.)

425,38

I-778 7,33 (2H, ä), 7,37 (1Í, ò), 7,50 (1H, ò), 7,62 (2H, ä), 7,83 (2H, ñ), 7,88 (1H, ä), 8,07 (1H, ä), 9,58 (1H, ñ) 343,2

I-779 2,93 (6H, ä), 6,27 (1H, ää), 6,83 (1H, ä), 7,07 (1H, ò), 7,26 (1Í, ì), 7,35 (1H, ò), 7,48 (1H, ò), 7,63 (2H, ñ),
7,87 (1H, ä), 8,07 (1Í, ä), 9,15 (1H, ñ)

352,4

I-780 2,50 (3H, ñ), 6,78 (1H, ä), 7,27 (1Í, ò), 7,29 (1Í ì), 7,36 (1H, ò), 7,49 (1H, ò), 7,69 (1Í, ñ), 7,81 (2H, ñ),
7,88 (1Í, ä), 8,08 (1Í, ä), 9,45 (1H, ñ)

355,3

I-781 2,44 (3H, ñ), 7,24 (2H, ä), 7,38 (1H, ò), 7,50 (1H, ò), 7,56 (2H, ä), 7,80 (2H, ñ), 7,87 (1Í, ä), 8,07 (1H, ä), 9,43 (1H, ä) 355,3

I-782 1,49 (9H, ñ), 6,91 (1H, ä), 7,13 (1H, ò), 7,38 (2H, ì), 7,50 (1H, ò), 7,70 (1H, ñ), 7,77 (2H, ñ), 7,87 (1H, ä),
8,03 (1Í, ä), 9,22 (1H, ñ), 9,29 (1H, ñ)

424,4

I-783 3,57 (3H, ñ), 3,65 (6H, ñ), 6,90 (2H, ñ), 7,49 (2H, ò), 7,62 (2H, ò), 7,78 (2H, ñ), 8,14 (2H, ä), 9,14 (1H, ñ) 370,4

I-784 3,23-3,48 (7H, ì), 4,00 (3H, ñ), 7,08-7,11(1H, ì), 7,35-7,41(1Í, ì), 7,49-7,55 (1H, ì), 7,68-7,71(1H, ì), 7,79-
7,91 (4H, ì), 8,05-8,12 (2H, ì), 9,80 (1H, ñ)

440,33

I-785 3,62 (3H, ñ), 3,81 (6H, ñ), 7,04 (2H, ñ), 7,25 (1H, òä), 7,68 (1H, ää), 7,80 (2H, øèð.ñ), 8,09 (1H, ää), 9,30 (1H, ñ) 417,29

I-786 1,98 (3H, ñ), 2,15 (3H, ñ), 7,15 (H, ä), 7,3 (2H, ì), 7,4 (H, ñ), 7,5 (H, ò), 7,75 (2H, ñ), 7,9 (H, ä), 8,05 (H, ä), 9,1 (H, ñ), 9,3 (H, ñ) 380

I-787 7,3 (2H, ì), 7,5 (1H, ò), 7,85 (3H, ì), 8,05 (3H, ì), 8,8 (1H,ñ) è 9,65 (1H, ñ) 310

I-788 4,89 (2H, ñ), 6,14 (1Í, ä), 6,76 (1H, ñ), 6,88 (2H, ì), 7,35 (1H, ò), 7,49 (1Í, ò), 7,74 (2H, ñ), 7,86 (1H, ä),
8,05 (1H, ä), 9,03 (1H, ñ)

324,3

I-789 1,70-1,83 (2H, ì), 3,28 (3H, ñ), 3,30-3,45 (4H, ì), 4,00 (3H, ñ), 7,06-7,10 (1H, ì), 7,34-7,41 (1H, ì), 7,49-
7,55 (1H, ì), 7,68-7,71 (1H, ì), 7,76-7,91 (4H, ì), 8,05-8,12 (2H, ì), 9,79 (1H, ñ)

454,31

I-790 4,15 (3Í, ñ), 7,10 (2Í, øèð.), 7,25-7,32 (2Í, ì), 7,60-7,74 (8Í, ì), 9,73 (1Í, øèð.) 385,34

I-791 4,19 (3Í, ñ), 7,24 (2H, øèð.), 7,26-7,34 (3H, ì), 742-7,46 (1H, ì), 7,58-7,64 (3H, ì), 7,70 (2H, ì), 8,39 (1H,
øèð.), 9,63 (1H, øèð.)

385,32

I-792 3,95 (3H, ñ), 4,20 (3H, ñ), 7,25-7,30 (1Í, ä), 7,38-7,45 (2H, ì), 7,50-7,55 (1H, ò), 7,70-7,75 (1H, ä), 7,85-
7,95 (3H, ì), 8,25 (1Í, ñ), 9,75 (1H,ñ)

I-793 4,85 (3H, ñ), 7,12-7,18 (1H, ä), 7,20-7,30 (2H, ñ), 7,45-7,55 (1Í, ò), 7,70 (1H, ñ), 7,75-7,90 (3H, ì), 8,12
ì.ä. (1H, ñ), 8,3-8,5 (1H, ñ) , 9,75 (1H, ñ)

I-794 (CD3OD/CDCl3): 2,93 (3H, ä), 7,21 (2H, ä), 7,23 (2H, ä), 7,44 (1H, ò), 7,50 (1H, ò), 7,52 (2H, ä), 7,81 (2H, ì) 403,4

I-795 3,62 (2H, ñ), 3,64 (3H, ñ), 6,79 (1Í, ä), 7,23 (1H, ò), 7,38 (1H, ò), 7,48 (1H, ñ), 7,52 (1H, ò), 7,56 (1Í, ä),
7,80 (2H, ñ), 7,88 (1Í, ä), 8,08 (1H, ä), 9,40 (1H, ñ)

381,3

I-796 3,85 (3H, ñ), 7,00 (1H, ää), 7,28 (2H, øèð.ñ), 7,35 (1H, ä), 7,46-7,49 (2H, ì), 7,81 (1H, ä), 7,82 (2H, øèð.ñ),
7,93 (1H, ä), 8,09 (1Í, ñ), 9,36 (1Í, ñ)

418,23

I-797 1,40 (9H, ñ), 1,54-1,66 (2H, ì), 2,94-3,04(2H, ì), 3,24-3,35 (2H, ì), 4,01(3H, ñ), 6,82 (1H, øèð.ò, J=5,5 Ãö),
7,05-7,62 (1H, ì), 7,34-7,41 (1H, ì), 7,48-7,55 (1H, ì), 7,68-7,70 (1H, ì), 7,77-7,81 (1H, ì), 7,81-7,91 (3H,
ì), 8,05-8,10 (1H, ì), 9,80 (1H, ñ)

539,41

I-798 2,38-2,52 (6H, ì), 3,38-3,48 (2H, ì), 3,58-3,68 (4H, ì), 4,04 (3H, ñ), 7,08-7,12 (1Í, ì), 7,35-7,41 (1Í, ì),
7,49-7,56 (1Í, ì), 7,70-7,74 (1H, ì), 7,80-7,92 (4H, ì), 8,04-8,10 (1H, ì), 8,23-8,29 (1H, ì), 9,80 (1H, ñ)

495,39

I-800 1,62-1,74 (2H, ì), 2,29-2,41 (6H, ì), 3,25-3,36 (2H, ì), 3,52-3,61 (4H, ì), 4,00 (3H, ñ), 7,05-7,61 (1H, ì), 7,34-
7,41(1Í, ì), 7,48-7,55 (1H, ì), 7,68-7,71(1Í, ì), 7,73-7,80 (1H, ì), 7,81-7,90 (3H, ì), 8,00-8,10 (2H, ì), 9,78 (1H, ñ)

509,37

I-801 2,81(3H, ä, J=5,3 Ãö), 3,99 (3H, ñ), 7,04-7,10 (1H, ì), 7,34-7,40 (1H, ì), 7,69-7,71 (1H, ì), 7,78-7,91 (1H, ì),
7,82-7,91 (3H, ì), 7,95-8,00 (1H, ì), 8,06-8,10 (1Í, ì), 9,78 (1H, ñ)

396,31

I-802 3,85 (3H, ñ), 7,12-7,18 (3H, ì), 7,70-7,85 (8H, ì), 9,75 (1H, ñ)

I-803 6,45-6,50 (2H, ñ), 6,95-7,0 (1H, ä), 7,30 (1H, ñ), 7,33-7,37 (1H, ä), 7,4 (1H, ñ), 7,45-7,50 (1H, ò), 7,65-7,70
(1H, ä), 7,70-7,75 (1H, ñ), 7,78-7,83 (1Í, ä), 8,07 (1H, ñ), 9,75 (2H, ì)

I-804 7,40-7,45 (1Í, ò), 7,50-7,55 (1Í, ò), 7,90-7,95 (3H, ì), 8,05-8,15 (5H, ì)

I-805 6,60 (1Í, ä), 6,98-7,05 (1H, ä), 7,25-7,30 (2H, ñ), 7,40 ì.ä. (1Í, ñ), 7,5 (1H, ä), 7,80-7,90 (3H, ì), 7,95-8,00
(2H, ä), 9,8-9,9 (1H,ñ), 10,45 (1H, ñ)

404

I-806 2,32 (3H, ñ), 2,36 (3H, ñ), 3,61 (3H, ñ), 3,77 (6H, ñ), 4,16 (3H, ñ), 6,97 (2H, ñ), 7,36 (2H, ä), 7,62 (2H, øèð.ñ), 9,05 (1H, øèð.ñ) 363,34

I-807 2,40 (3H, ä), 3,61 (3H, ñ), 3,78 (6H, ñ), 7,00 (2H, ñ), 7,27 (1Í, ä), 7,42 (2H, øèð. ñ), 9,11 (1H, ñ) 363,34

I-808 7,04-7,15 (1Í, ì), 7,34-7,41 (1H, ì), 7,49-7,55 (1Í, ì), 7,59-7,67 (2H, ì), 7,70-7,92 (6H, ì), 8,04-8,11 (1H, ì), 9,74 (1H, ñ) 352,27

I-809 6,24 (2H, ñ), 7,16-7,29 (1H, ì), 7,31-7,42 (1Í, ì), 7,49-7,59 (1H, ì), 7,80-7,99 (4H, ì), 8,00-8,10 (2H, ì), 10,416 (1H, ñ) 352,23

I-810 7,25 (1Í, ì), 7,30-7,40 (3H, ì), 7,45-7,55 (1H, ì), 7,75-7,91 (4H, ì), 7,99-8,02 (1Í, ì), 8,04-8,10 (1H, ì), 9,51 (1H ,ñ) 352,23

I-811 0,81 (3H, ò), 1,19-1,45 (4H, ì), 2,79-2,89 (2H, ì), 7,25-7,31 (1H, ì), 7,34-7,40 (1H, ì), 7,41-7,55 (3H, ì),
7,76-7,91 (4H, ì), 8,05-8,15 (2H, ì), 9,79 (1H, ñ)

444,27

I-812 7,05-7,18 (6H, ì), 7,20-7,23 (1Í, ò), 7,40-7,50 (4H, ì), 7,70-7,75 (2H, ä), 7,80-7,85 (2H, ä), 8,45-8,50 (2H,
ñ), 9,80-9,85 (1H,ñ), 10,9 (1H, ñ)

482

I-813 7,05-7,20 (8H, ì), 7,35-7,50 (4H, ì), 7,70-7,75 (2H, ä), 7,80-7,85 (2H, ä), 9,80-9,95 (1Í, ñ) 480

I-814 7,14 (2H, øèð.ñ), 7,27 (1H, òä), 7,69-7,74 (5H, ì), 7,90 (2H, øèð.ñ), 8,11(1H, ää), 9,92 (1Í, ñ) 406,22

I-815 3,51 (2H, ñ), 6,79 (1Í, ä), 7,21(1H, ò), 7,36 (1Í, ò), 7,47 (1H, ñ), 7,50 (2H, ì), 7,80 (2H, ñ), 7,87 (1Í, ä), 8,07
(1Í, ä), 9,38 (1H, ñ), 12,27 (1Í, ñ)

367,3
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I-816 3,48 (2H, ñ), 7,20 (2H, ä), 7,34 (1H, ò), 7,38 (1Í, ò), 7,48 (1H, ò), 7,50 (2H, ä), 7,79 (2H, ñ), 7,87 (1Í, ä),
8,06 (1H, ä), 9,35 (1H, ñ), 12,18 (1Í, ñ)

367,3

I-817 2,42 (3H, ñ), 7,25 (2H, ñ), 7,29 (2H, ì), 7,42 (1H, ò), 7,49 (2H, øèð.ñ), 7,77 (1H, ää), 8,06 (1Í, ñ),9,62 (1H, ñ) 352,24

I-818 1,5-1,6 (2H, ì), 2,2-2,3 (6H, ì), 2,8-2,9 (2H, ì), 3,45-3,5 (4H, ì), 6,2 (2H, ñ), 7,35-7,7 (5H, ì), 8,0-8,1(3H,
ì), 8,25 (1Í, ñ) è 10,4 (1H, ñ)

515

I-819 2,91-3,10 (4H, ì), 3,61-3,71(4H, ì), 7,20-7,28 (1H, ì), 7,35-7,41(1H, ì), 7,49-7,59 (2H, ì), 7,75-7,60 (1H, ì),
7,85-7,93 (3H, ì), 8,08-8,10 (1H, ì), 8,19-8,21(1Í, ì), 9,89 (1H, ñ)

458,24

I-820 3,3 (6H, ñ), 7,4 (1H, ì), 7,55 (1Í, ì), 7,6-7,7 (2H, ì), 7,78-7,8 (2H, ì), 7,88-7,9 (3H, ì), 8,1 (1H, ì) è 10,5 (1Í, ñ) 416

I-821 1,3-1,4 (2Í, ì), 1,5-1,6 (4Í, ì), 2,8-2,9 (4Í, ì), 7,4 (1Í, ì), 7,5 (H, ì), 7,6-7,65 (2H, ì), 7,78-7,8 (2H, ì),
7,9-7,95 (3H, ì), 8,1 (1Í, ä), 10,05 (H, ñ)

456

I-822 2,22-2,38 (6H, ì), 2,90-3,00 (2H, ì), 3,42-3,53 4H, ì), 6,21(2H, øèð.ñ), 7,35-7,42 (1H, ì), 7,49-7,68 (4H, ì),
7,98-8,12 (3H, ì), 8,29 (1H, øèð.ñ), 10,40 (1H, øèð.ñ)

501,28

I-823 2,24-2,38 (6H, ì), 2,91-3,00 (2H, ì), 3,43-3,50 (4H, ì), 7,28-7,56 (5H, ì), 7,75-7,81 (4H, ì), 8,04-8,10 (1H,
ì), 8,11-8,18 (1H, ì), 9,79 (1H, ñ)

501,29

I-824 1,61 (6H, ä), 5,59 (1H, ì), 7,16 (2H, øèð.ñ), 7,28 (5H, ì), 7,42 (1H, ò), 7,66 (2H, ì), 7,81 (1Í, ì), 8,14 (1H, ò), 9,54 (1H, ñ) 413,39

I-825 3,63 (3H, ñ), 3,79 (6H, ñ), 5,83 (2H, ñ), 7,13 (3H, ì), 7,36 (2H, ò), 7,68 (2H, ä), 9,57 (1H, ñ), 9,68 (1H, ñ) 385,4

I-826 3,60 (3H, ñ), 3,80 (6H, ñ), 7,00 (2H, ñ), 7,15 (1H, ò), 7,37 (4H, ì), 7,63 (2H, ä), 9,01 (1H, ñ), 9,40 (1H, ñ) 385,4

I-827 2,8-2,9 (4H, ì), 3,6-3,7 (4H, ì), 7,4 (H, ì), 7,5 (H, ì), 7,6-7,7 (2H, ì), 7,75-7,8 (2H, ì), 7,9-7,95 (2H, ì,
NH), 8,1 (H, ì) è 10,1 (H, ñ)

458

I-828 2,40-2,55 (3H, ä), 7,25-7,30 (1Í, ì), 7,30-7,41 (2H, ì), 7,48-7,55 (2H, ì), 7,78-7,91 (4H, ì), 8,06-8,15 (2H, ì), 9,79 (1H, ñ) 402,24

I-829 7,13 (2H, ñ), 7,35-7,39 (3H, ì), 7,45-7,48 (1H, ì), 7,65 (2H, øèð.), 7,68-7,74 (6H, ì), 8,03 (1Í, øèð.),9,84 (1H, øèð.) 414

I-830 1,20-1,46 (6H, ì), 2,15-2,39 (6iH, ì), 2,90-3,00 (2H, ì), 7,26-7,55 (5H, ì), 7,76-7,93 (4H, ì), 8,05-8,18 (2H, ì), 9,80 (1H, ñ) 499,33

I-831 2,4 (3H, ä),7,15 (H, ì), 7,4 (H, ì), 7,5 (H, ì), 7,7 (2H, ì), 7,75 (2H, ì), 7,9 (3H, ì), 8,05 (H, ì) è 9,95 (H, ñ) 402

I-832 2,14 (3H, ñ), 2,23-2,42 (4H, ì), 2,92-3,02 (4H, ì), 6,21 (2H, ñ), 7,34-7,48 (2H, ì), 7,50-7,58 (1Í, ì), 7,65-
7,71 (1H, ì), 8,00-8,10 (3H, ì), 8,28-8,31 (1H, ì), 10,40 (1H, ñ)

471,27

I-833 2,14 (3H, ñ), 2,33-2,43 (4H, ì), 2,93-3,03 (4H, ì), 7,20-7,26 (1H, ì), 7,34-7,41 (1H, ì), 7,49-7,58 (2H, ì),
7,71-7,79 (1H, ì), 7,81-7,91 (3H, ì), 8,09-8,12 (1H, ì), 8,19-8,24 (1H, ì), 9,86 (1H,ñ)

471,31

I-834 2,08 (6H, ñ), 2,25-2,32 (2H, ì), 2,88- 2,98 (2H, ì), 7,28-7,58 (5H, ì), 7,78-7,92 (4H, ì), 8,02-8,16 (2H, ì), 9,79 (1H, ñ) 459,37

I-835 7,44 (2H, øèð.ñ), 7,65-7,69 (4H, ì), 7,74-7,88 (3H, ì), 8,05 (1Í, ä), 8,36 (1H, äñ), 9,22 (1H, ä) 382,29

I-836 3,65-3,72 (2H, ì), 3,95-4,00 (2H, ò), 4,80-4,85 (1H, ò), 6,85-6,95 (4H, ì), 7,55-7,70 (4H, ää), 9,0 (1H, ñ) 448

I-837 1,37 (3Í, ò), 4,66 (2Í, êâ.), 5,9 1(2H, ñ), 7,30 (2H, ì), 7,39 (2H, øèð. ñ), 7,47 (1Í, ä), 7,55 (1H, ò), 7,69
(2H, ì), 8,02 (1Í, ä), 8,08 (1Í, ñ), 10,75 (1H, ñ)

399,29

I-838 7,21(2H, ñ), 7,47 (2H, øèð.ñ), 7,73-7,75 (2H, ì), 7,83-7,85 (2H, ì), 8,02-8,06 (2H, ì), 10,07 (1H, øèð.ñ), 12,96 (1H, øèð.ñ) 432,20

I-839 3,13-3,54 (4H, ì), 5,02 (2H, ñ), 6,21-6,40 (1H, ì), 7,00-7,18 (2H, ì), 7,20-7,50 (6H, ì), 7,60-8,23 (5H, ì), 9,50-9,60 (1H, ì) 525,3

I-840 2,86 (3H, øèð.ñ), 6,60-6,70 (1Í, ì), 7,15 (2H, øèð.ñ), 7,56-7,93 (7H, ì), 8,28-8,40 (1Í, ì), 9,69 (1H, ñ) 362,32

I-841 1,81 (4H, ì), 2,67-2,72 (4H, ì), 7,14 (2H, ñ), 7,52 (2H, øèð.), 7,63-7,70 (4H, ì), 9,81 (1H, ñ) 392,2

I-842 7,14-7,16 (3H, ì), 7,45-7,49 (6H, ì), 7,67-7,73 (4H, ì), 9,68 (1H, ñ), 11,36 (1H, øèð.) 430,3

I-843 6,57 (2H, ñ), 7,32 (2H, ì), 7,82-7,88 (4H, ì), 9,54 (1H, øèð.) 373,2

I-844 3,4-3,7 (10H, ì), 4,4-4,5 (2H, ñ), 7,1-7,2 (4H, ì), 7,4-7,5 (1H, ä), 7,70-7,75 (2H, ä), 7,80-7,85 (2H, ä), 9,45-
9,55 ( 2H, ñ), 10,0 (1H, ñ)

516

I-845 2,8 (3H, ñ), 3,0-3,4 (10H, ì), 4,2-4,3 (2H, ñ), 7,1-7,2 (2H, ä), 7,2-7,25 (1Í, ä), 7,4-7,45 (2H, ä), 7,70-7,75
(2H, ä), 7,80-7,85 (2H, ä), 10,0 (1H, ñ)

530

I-846 4,40 (2H, ñ), 7,05-7,10 (2H, ä), 7,15 (2H, ñ), 7,35-7,45 (2H, ì), 7,55 (1H, ñ), 7,70-7,75 (2H, ä), 7,85-7,90 (2H, ä), 10,0 (1H,ñ) 461

I-847 7,13 (2H, øèð. ñ), 7,74 (4H, ì), 7,83 (2H, ñ), 8,06 (1H, ä), 8,17 (1H, ä), 9,78 (1H, ñ) 367,2

I-848 3,15-3,19 (2H, ì), 3,41-3,47 (2H, ì), 7,00-7,03 (2H, ì), 7,10 (2H, ñ), 7,63-7,68 (2H, ì), 7,76-7,79 (4H, ì),
8,30 (1Í, øèð.ñ), 9,43 (1H, ñ)

502,32

I-853 7,15 (2H, ñ), 7,54-7,58 (1H, ì), 7,72-7,80 (5H, ì), 7,99-8,04 (2H, ì), 8,10-8,12 (3H, ì), 8,64 (1H, ä), 9,70 (1H, ñ) 382,32

I-854 7,16 (2H, ñ), 7,72 (2H, ä), 7,79 (2H, ä), 8,00 (1H, ä), 8,29 (2H, øèð.ñ), 8,37 (1Í, ä), 8,86 (1H, ñ), 9,88 (1H, ñ) 389,24

I-855 2,80 (3H, ä), 7,10 (2H, ñ), 7,42 (2H, øèð.ñ), 7,68-7,74 (2H, ì), 7,83-7,85 (2H, ì), 7,92-7,94 (2H, ì), 8,45 (1H,
øèð.ñ), 10,00 (1H, øèð.ñ), 11,99 (1H, øèð.ñ)

445,32

I-852 2,25 ì.ä. (3H, ñ), 3,95 ì.ä. (3H, ñ), 7,6-7,8 ì.ä. (4H, ì), 7,8-7,9 ì.ä. (2H, ñ), 7,90-7,95 ì.ä. (2H, ä), 10,0 ì.ä. (1Í,ñ) 436

I-851 1,44 (3H, ò), 4,78 (2H, êâ.), 7,29 (5H, ì), 7,45 (1H, ò), 7,62 (3H, ì), 7,79 (1H, øèð.ñ), 8,19 (1H, ì), 9,67 (1H, ñ)

I-849 5,75 (2H, ñ), 7,21(5H, ì), 7,25 (1H, ò), 7,45 (1H, ñ), 7,53 (1H, ä), 7,62 (2H, ä), 8,00 (1H, ñ), 8,32 (1H, ä) 371,4

I-850 6,01 (2Í, ñ), 7,20 (2Í, ì), 7,28 (2Í, ñ), 7,44 (1Í, øèð. ñ), 7,64 (1H, øèð. ñ), 7,76 (2H, ä), 7,93 (2H, ä),
10,98 (1Í, ñ), 12,85 (1Í, ñ)

371,4

I-856 4,31 (2H, ñ), 7,08 (2H, ñ), 7,20 (2H, ì), 7,30 (5H, ì), 7,72 (4H, ì), 7,79 (1H, ä), 8,02 (1H, ä), 9,78 (1H, ñ) 423,4

I-857 3,07-3,18 (2H, ì), 3,49-3,51 (2H, ì), 6,36-6,43 (1H, ì), 7,10-7,17 (2H, ì), 7,60-8,21 (8H, ì), 9,62 (1H, øèð.ñ), 391,3

I-858 2,45 (3H, ä), 7,16 (2H, ñ), 7,80 (2H, ñ), 7,86 (2H, ä), 8,20-8,21 (3H, ì), 8,93 (1H, ñ), 9,93 (1H, ñ) 403,23

I-859 7,14 (2H, ñ), 7,58 (3H, ä), 7,74 (4H, ì), 7,94 (2H, ñ), 8,16 (3H, ì), 8,45 (1H, ä), 9,78 (1H, ñ) 409,3

I-864 3,33-3,61 (4H, ì), 4,76-4,86 (1H, ì), 6,70-6,76 (1H, ì), 7,10-7,20 (2H, ì), 7,65-7,87 (7H, ì), 8,28-8,35 (1Í, ì), 9,69 (1Í, ñ) 392,28

I-860 2,86 (3H, ñ), 2,87 (3H, ñ), 3,37-3,41(2H, ì), 3,80-3,85 (2H, ì), 7,16 (2H, ñ), 7,49 (2H, ñ), 7,58-7,60 (2H, ì), 7,67 (1Í, ò
J=5,8 Ãö), 7,72-7,74 (2H, ì), 9,36 (1H, øèð.), 9,76 (1H, øèð.)

425,3

I-861 2,81 (3H, ñ), 3,12-3,25 (4H, ì), 3,48-3,51 (2H, ì), 3,86-3,90 (2H, ì), 7,00 (2H, ñ), 7,13 (2H, ñ), 7,62-7,64
(2H, ì), 7,71-7,75 (2H, ì), 9,65 (1H, ñ), 9,78 (1H, øèð.)

437,3

I-862 3,05 (3H, ä J=5,0 Ãö), 7, 14 (2H, ñ), 7,49 (2H, ñ), 7,57-7,59 (2H, ì), 7,71-7,74 (2H, ì), 9,74 (1Í, øèð.) 368,3

I-863 7,11(2H, ñ), 7,23 (2H, ñ), 7,69 (4H, ì), 9,70 (1H, øèð.) 373,2
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I-865 3,17-3,20 (2H, ì), 3,84-3,90 (2H, ì), 6,85-6,91 (4H, ì), 7,64-7,67 (2H, ì), 7,74-7,76 (2H, ì), 9,31 (1H, ñ) 447,29

I-866 1,95 (1H, ì), 2,2 (1H, ì), 3,1(1H, ì), 3,25 (1Í, ì), 3,35 (1H, ì), 3,45 (1H, ì), 4,6 (1Í, øèð.ñ), 6,7 (1Í,
øèð.ñ, ar), 7,2 (2H, øèð.ñ), 7,7-7,95 (4H, ì), 8,1 (1Í, øèð.ñ), 8,4 (1H, øèð.ñ), 8,4 (1H, ñ), 9,2 (1H, øèð.ñ) 9,45 (1Í, ñ)

417

I-867 1,49 (3H, øèð.ä, J=5,9 Ãö), 5,20-5,35 (1H, ì), 6,72-6,80 (1Í, ì), 7,10-7,80 (10H, ì), 8,09-8,30 (2H, ì), 9,68 (1H, ñ) 452,3

I-868 1,86-2,20 (2H, ì), 3,35-3,60 (2H, ì), 4,58-4,80 (1Í, ì), 6,40, 6,80, 1H, øèð.ñ X2), 7,16-7,58 (10H, ì), 7,68-
7,90 (4H, ì), 8,12-8,38 (2H, ì), 9,74 (1H, ñ)

482,4

I-869 2,64 (3H, ñ), 4,18 (2H, ò), 6,95 (4H, ñ), 7,66 (2H, ä), 7,76 (2H, ä), 8,42 (2H, øèð.ñ), 9,36 (1H, ñ) 461,3

I-870 0,9-1,9 (4H, ì), 2,6-3,1 (4H, ì), 3,8 (1H, ì, CH), 4,3 (2H, øèð.ñ), 6,8 (1H, ñ), 7,1 (2H, øèð.ñ) 7,7-7,9 (6H,
ì), 8,4 (1H, ñ), 9,7 (1H, ñ)

431

I-871 4,39-4,68 (2Í, ì), 6,70-6,83 (1Í, ì), 7,10-7,48 (6Í, ì), 7,60-7,84 (5Í, ì), 8,09-8,39 (2Í, ì), 9,69 (1Í, ñ) 438

I-872 2,69 (6Í, øèð.ñ), 4,22 (2Í, ò), 6,96-7,05 (4Í, ì), 7,11 (2Í, ñ), 7,67 (2Í, ä), 7,77 (2Í, ä), 9,46 (1H, ñ) 475?3

Â) Áèîëîãè÷åñêèå äàííûå:
Ïðèìåð 1: èíãèáèðîâàíèå FLT-3:
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü àêòèâíîñòü FLT-3 ñ

èñïîëüçîâàíèåì àíàëèçà ñâ çûâàíè  ñ ðàäèîìåòðè÷åñêèì ôèëüòðîì. Àíàëèç ïðîâîäèë
êîíòðîëü âêëþ÷åíè  33Ð â ñóáñòðàò ïîëè(Glu, Tyr) 4:1 (pE4Y). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè â
ðàñòâîðå, ñîäåðæàùåì 100 ìÌ HEPES (pH 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 1 ìÌ DTT,
0,01% BSA è 2,5% ÄÌÑÎ. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè ñóáñòðàòîâ â àíàëèçå áûëè 90 ìêÌ ÀÒÔ
è 0,5 ìã/ìë ðÅ4Y (îáà èç Sigma Chemicals, St Louis MO). Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè
ñîåäèíåíèé îáû÷íî íàõîä òñ  ìåæäó 0,01 è 5 ìêÌ. Îáû÷íî òèòðîâàíèå ïî 12 òî÷êàì
ïðîâîäèëè ïðèãîòîâëåíèåì ñåðèéíûõ ðàçâåäåíèé îò 10 ìÌ èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  â
èñõîäíîì ÄÌÑÎ. Ðåàêöèè ïðîâîäèëè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.

Ïîëó÷àëè äâà ðàñòâîðà äë  àíàëèçà. Ðàñòâîð 1 ñîäåðæèò 100 ìÌ HEPES (ðÍ 7,5), 10 ìÌ
MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 1 ìã/ìë ðÅ4Y è 180 ìêÌ ÀÒÔ (ñîäåðæàùèé 0,3 ìêÊè [γ-33P]ÀÒÔ äë 
êàæäîé ðåàêöèè). Ðàñòâîð 2 ñîäåðæèò 100 ìÌ HEPES (ðÍ 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 2
ìÌ DTT, 0,02% BSA è 3 íÌ FLT-3. Àíàëèç ïðîâîäèëè íà 96-ëóíî÷íîì ïëàíøåòå
ñìåøèâàíèåì 50 ìêë êàæäîãî ðàñòâîðà 1 ñ 2,5 ìë èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè . Ðåàêöèþ
èíèöèèðîâàëè ðàñòâîðîì 2. Ïîñëå èíêóáàöèè â òå÷åíèå 20 ìèíóò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå ðåàêöèþ îñòàíàâëèâàëè 50 ìêë 20% ÒÑÀ, ñîäåðæàùåãî 0,4 ìÌ ÀÒÔ. Âñå
îáúåìû ðåàêöèé çàòåì ïåðåíîñèëè â ïëàíøåò äë  ôèëüòðîâàíè  è ïðîìûâàëè 5% ÒÑÀ ïðè
ïîìîùè Harvester 9600 èç ÒÎÌÒÅÑ (Hamden, CT). Êîëè÷åñòâî âêëþ÷åíè  33Ð â ðÅ4y
àíàëèçèðîâàëè ñöèíòèëë öèîííûì ñ÷åò÷èêîì Packard TopCount Microplate (Meriden, CT).
Äàííûå ïîäáèðàëè ñ ïðèìåíåíèåì ïðîãðàììíîãî îáåñïå÷åíè  Prism, ïîëó÷à  ïðè ýòîì IC50

èëè Ki.
Â îáùåì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíè  òàáëèöû 1,  âë þòñ 

ýôôåêòèâíûìè äë  èíãèáèðîâàíè  FLT-3.
Ïðèìåð 2: èíãèáèðîâàíèå c-KIT
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü àêòèâíîñòü c-KIT ñ

èñïîëüçîâàíèåì àíàëèçà ñâ çûâàíè  ñ ðàäèîìåòðè÷åñêèì ôèëüòðîì. Àíàëèç ïðîâîäèë
êîíòðîëü âêëþ÷åíè  33Ð â ñóáñòðàò ïîëè(Glu, Tyr) 4:1 (pE4Y). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè â
ðàñòâîðå, ñîäåðæàùåì 100 ìÌ HEPES (pH 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 1 ìÌ DTT,
0,01% BSA è 2,5% ÄÌÑÎ. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè ñóáñòðàòîâ â àíàëèçå áûëè 700 ìêÌ ÀÒÔ
è 0,5 ìã/ìë ðÅ4Y (îáà èç Sigma Chemicals, St Louis MO). Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè
ñîåäèíåíèé îáû÷íî íàõîä òñ  ìåæäó 0,01 è 5 ìêÌ. Îáû÷íî òèòðîâàíèå ïî 12 òî÷êàì
ïðîâîäèëè ïðèãîòîâëåíèåì ñåðèéíûõ ðàçâåäåíèé îò 10 ìÌ èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  â
èñõîäíîì ÄÌÑÎ. Ðåàêöèè ïðîâîäèëè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.

Ïîëó÷àëè äâà ðàñòâîðà äë  àíàëèçà. Ðàñòâîð 1 ñîäåðæèò 100 ìÌ HEPES (ðÍ 7,5), 10 ìÌ
MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 1 ìã/ìë ðÅ4Y è 1,4 ìêÌ ÀÒÔ (ñîäåðæàùèé 0,5 ìêÊè [γ-33P]ÀÒÔ äë 
êàæäîé ðåàêöèè). Ðàñòâîð 2 ñîäåðæèò 100 ìÌ HEPES (ðÍ 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 2
ìÌ DTT, 0,02% BSA è 25 íÌ c-KIT. Àíàëèç ïðîâîäèëè íà 96-ëóíî÷íîì ïëàíøåòå
ñìåøèâàíèåì 33 ìêë ðàñòâîðà 1 è 1,65 ìêë èñïûòóåìûõ ñîåäèíåíèé. Ðåàêöèþ
èíèöèèðîâàëè 33 ìêë ðàñòâîðà 2. Ïîñëå èíêóáàöèè â òå÷åíèå 20 ìèíóò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå ðåàêöèþ îñòàíàâëèâàëè 50 ìêë 10% ÒÑÀ, ñîäåðæàùåé 0,2 ìÌ ÀÒÔ. Âñå
îáúåìû ðåàêöèé çàòåì ïåðåíîñèëè â ïëàíøåò äë  ôèëüòðîâàíè  è ïðîìûâàëè 5% ÒÑÀ ïðè
ïîìîùè Harvester 9600 èç ÒÎÌÒÅÑ (Hamden, CT). Êîëè÷åñòâî âêëþ÷åíè  33Ð â ðÅ4y
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àíàëèçèðîâàëè ñöèíòèëë öèîííûì ñ÷åò÷èêîì Packard TopCount Microplate (Meriden, CT).
Äàííûå ïîäáèðàëè ñ ïðèìåíåíèåì ïðîãðàììíîãî îáåñïå÷åíè  Prism, ïîëó÷à  ïðè ýòîì IC50

èëè Ki.
Â îáùåì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíè  òàáëèöû 1,  âë þòñ 

ýôôåêòèâíûìè äë  èíãèáèðîâàíè  c-KIT.
Ïðèìåð 3: Èíãèáèðîâàíèå GSK-3
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü àêòèâíîñòü GSK-3β

(ÀÀ 1-420) ñ èñïîëüçîâàíèåì ñòàíäàðòíîé ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà (Fox et al.
(1998) Protein Sci. 7, 2249). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè â ðàñòâîðå, ñîäåðæàùåì 100 ìÌ HEPES
(pH 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 300 ìêÌ NADH, 1 ìÌ DTT è 1,5% ÄÌÑÎ. Êîíå÷íûå
êîíöåíòðàöèè ñóáñòðàòîâ â àíàëèçå áûëè 20 ìêÌ ÀÒÔ (Sigma Chemicsls, St. Louis, MO) è
300 ìêÌ ïåïòèäà (American Peptide, Sunnyvale, CA). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè ïðè 30°Ñ è 20 íÌ
GSK-3β. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè êîìïîíåíòîâ ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà áûëè 2,5 ìÌ
ôîñôîåíîëïèðóâàòà, 300 ìêÌ NADH, 30 ìêã/ìë ïèðóâàòêèíàçû è 10 ìêã/ìë
ëàêòàòäåãèäðîãåíàçû.

Ïîëó÷àëè èñõîäíûé áóôåðíûé ðàñòâîð äë  àíàëèçà, ñîäåðæàùèé âñå ðåàãåíòû,
ïåðå÷èñëåííûå âûøå, çà èñêëþ÷åíèåì ÀÒÐ è ïðåäñòàâë þùåãî èíòåðåñ èñïûòóåìîãî
ñîåäèíåíè . Èñõîäíûé áóôåðíûé ðàñòâîð äë  àíàëèçà (175 ìêë) èíêóáèðîâàëè â 96-
ëóíî÷íîì ïëàíøåòå ñ 5 ìêë ïðåäñòàâë þùåãî èíòåðåñ èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  ïðè
êîíå÷íûõ äèàïàçîíàõ êîíöåíòðàöèé îò 0,002 ìêÌ äî 30 ìêÌ ïðè 30°Ñ â òå÷åíèå 10 ìèí.
Îáû÷íî òèòðîâàíèå ïî 12 òî÷êàì ïðîâîäèëè ïðèãîòîâëåíèåì ñåðèéíûõ ðàçâåäåíèé (îò 10
ìÌ èñõîäíûõ ðàñòâîðîâ ñîåäèíåíè ) ÄÌÑÎ èñïûòóåìûõ ñîåäèíåíèé â «äî÷åðíèõ»
ïëàíøåòàõ. Ðåàêöèþ èíèöèèðîâàëè äîáàâëåíèåì 20 ìêë ÀÒÔ (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  20
ìêÌ). Ñêîðîñòè ðåàêöèè ïîëó÷àëè ñ èñïîëüçîâàíèåì àïïàðàòà äë  ïðî÷òåíè  ïëàíøåòîâ
Molecular Devices Spectramax (Sunnyvale, CA) íà ïðîò æåíèè 10 ìèí ïðè 30°Ñ. Âåëè÷èíû Ki

îïðåäåë ëè èç äàííûõ ñêîðîñòåé êàê ôóíêöèþ êîíöåíòðàöèè èíãèáèòîðà.
Â îáùåì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíè  òàáëèöû 1,  âë þòñ 

ýôôåêòèâíûìè äë  èíãèáèðîâàíè  GSK-3.
Ïðèìåð 4: èíãèáèðîâàíèå CDK-2
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü àêòèâíîñòü CDK-

2/öèêëèíà À ñ èñïîëüçîâàíèåì ñòàíäàðòíîé ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà (Fox et al.
(1998) Protein Sci. 7, 2249). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè â 100 ìÌ HEPES (pH 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25
ìÌ NaCl, 1 ìÌ DTT è 1,5% ÄÌÑÎ. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè ñóáñòðàòîâ â àíàëèçå áûëè 100
ìêÌ ÀÒÔ (Sigma chemicals) è 100 ìêÌ ïåïòèäà (American Peptide, Sunnyvale, CA). Àíàëèç
ïðîâîäèëè ïðè 30°Ñ è 25 íÌ CDK-2/öèêëèíà À. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè êîìïîíåíòîâ
ñèñòåìû ñâ çàííûõ ôåðìåíòîâ áûëè 2,5 ìÌ ôîñôîåíîëïèðóâàòà, 350 ìêÌ NADH, 30 ìêã/ìë
ïèðóâàòêèíàçû è 10 ìêã/ìë ëàêòàòäåãèäðîãåíàçû.

Ïîëó÷àëè èñõîäíûé áóôåðíûé ðàñòâîð äë  àíàëèçà, ñîäåðæàùèé âñå ðåàãåíòû,
ïåðå÷èñëåííûå âûøå, çà èñêëþ÷åíèåì CDK-2/öèêëèíà À, DTT è ïðåäñòàâë þùåãî èíòåðåñ
èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè . 56 ìêë èñïûòóåìîé ðåàêöèîííîé ñìåñè ïîìåùàëè â 384-ëóíî÷íûé
ïëàíøåò ñ ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 1 ìêë 2 ìÌ èñõîäíîãî ðàñòâîðà ÄÌÑÎ, ñîäåðæàùåãî
èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  ñîåäèíåíè  30 ìêÌ). Ïëàíøåò
ïðåäâàðèòåëüíî èíêóáèðîâàëè â òå÷åíèå ~ 10 ìèíóò ïðè 30°Ñ è ðåàêöèþ èíèöèèðîâàëè
äîáàâëåíèåì 10 ìêë ôåðìåíòà (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  25 íÌ). Ñêîðîñòè ðåàêöèè ïîëó÷àëè
ñ èñïîëüçîâàíèåì àïïàðàòà äë  ïðî÷òåíè  ïëàíøåòîâ BioRad Ultramark (Hercules, CA) íà
ïðîò æåíèè 5 ìèíóò ïðè 30°Ñ. Âåëè÷èíû Ki îïðåäåë ëè ïî ñòàíäàðòíûì ìåòîäàì.

Â îáùåì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíè  òàáëèöû 1,  âë þòñ 
ýôôåêòèâíûìè äë  èíãèáèðîâàíè  CDK-2.

Ïðèìåð 5: èíãèáèðîâàíèå SRC
Ñîåäèíåíè  îöåíèâàëè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ Src-êèíàçû ÷åëîâåêà ñ èñïîëüçîâàíèåì

ëèáî àíàëèçà íà îñíîâå ðàäèîàêòèâíîñòè, ëèáî ñïåêòðîôîòîìåòðè÷åñêèì àíàëèçîì.
Àíàëèç A èíãèáèðîâàíè  Src: àíàëèç íà îñíîâå ðàäèîàêòèâíîñòè
Ñîåäèíåíè  àíàëèçèðîâàëè â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ ïîëíîðàçìåðíîé ðåêîìáèíàíòíîé

Src-êèíàçû ÷åëîâåêà (èç Upstate Biotechnology, cat. ¹ 14-117), ýêñïðåññèðîâàííîé è
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î÷èùåííîé èç áàêóëîâèðóñíûõ êëåòîê. Ìîíèòîðèíã àêòèâíîñòè Src ïðîâîäèëè ïîñëå
âêëþ÷åíè  33Ð èç ÀÒÔ â òèðîçèí ïðîèçâîëüíîãî ïîëèìåðà ïîëè-Glu-Tyr êîìïîçèöèè, Glu:
Tyr=4:1 (Sigma, cat. ¹ P-0275). Äàëåå ïðåäñòàâëåíû êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè êîìïîíåíòîâ
àíàëèçà: 0,05 Ì HEPES, pH 7,6, 10 ìÌ MgCl2, 2 ìÌ DTT, 0,25 ìã/ìë BSA, 10 ìêÌ ÀÒÔ (1-3
ìêÊè 33Ð-ÀÒÔ íà ðåàêöèþ), 5 ìã/ìë ïîëè-Glu-Tyr è 1-2 åäèíèöû ðåêîìáèíàíòíîé Src-êèíàçû
÷åëîâåêà. Â òèïè÷íîì àíàëèçå êîìïîíåíòû ðåàêöèè, çà èñêëþ÷åíèåì ÀÒÔ, ïðåäâàðèòåëüíî
ñìåøèâàëè è àëèêâîòû îòáèðàëè äë  àíàëèçà â ëóíêè ïëàíøåòà. Ðàñòâîðåííûå â ÄÌÑÎ
èíãèáèòîðû äîáàâë ëè ê ëóíêàì äë  ïîëó÷åíè  êîíå÷íîé êîíöåíòðàöèè ÄÌÑÎ 2,5%.
Àíàëèòè÷åñêèå ïëàíøåòû èíêóáèðîâàëè ïðè 30°Ñ â òå÷åíèå 10 ìèí ïåðåä èíèöèàöèåé

ðåàêöèè 33Ð-ÀÒÔ. Ïîñëå 20 ìèíóòíîé ðåàêöèè ðåàêöèè ãàñèëè 150 ìêë 10%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû (ÒÑÀ), ñîäåðæàùåé 20 ìÌ Na3ÐÎ4. Ïîòóøåííûå îáðàçöû çàòåì
ïåðåíîñèëè â 69-ëóíî÷íûé ïëàíøåò äë  ôèëüòðîâàíè  (Whatman, UNI-Filter GF/F Glass
Fiber Filter, cat. ¹ 7700-3310), óñòàíîâëåííûé íà âàêóóìíóþ ñèñòåìó äë  ïëàíøåòà äë 
ôèëüòðîâàíè . Ïëàíøåòû äë  ôèëüòðîâàíè  ïðîìûâàëè ÷åòûðå ðàçà 10% ÒÑÀ,
ñîäåðæàùåé 20 ìÌ Na3PO4, è çàòåì 4 ðàçà ìåòàíîëîì. Ê êàæäîé ëóíêå çàòåì äîáàâë ëè
200 ìêë ñöèíòèëë öèîííîé æèäêîñòè. Ïëàíøåòû ãåðìåòèçèðîâàëè è êîëè÷åñòâî
ðàäèîàêòèâíîñòè, ñâ çàííîé ñ ôèëüòðàìè, êîëè÷åñòâåííî îïðåäåë ëè íà
ñöèíòèëë öèîííîì ñ÷åò÷èêå TopCount. Âêëþ÷åííóþ ðàäèîàêòèâíîñòü íàíîñèëè íà ãðàôèê
êàê ôóíêöèþ êîíöåíòðàöèè èíãèáèòîðà. Äàííûå ïîäáèðàëè äë  ìîäåëè êèíåòèê
êîíêóðèðóþùåãî èíãèáèðîâàíè , ÷òîáû ïîëó÷èòü Ki äë  ñîåäèíåíè .

Àíàëèç Â èíãèáèðîâàíè  Src: ñïåêòðîôîòîìåòðè÷åñêèé àíàëèç
ADP, ïðîäóöèðîâàííûé èç ÀÒÔ ïîñðåäñòâîì êàòàëèçèðóåìîãî ðåêîìáèíàíòíîé Src-

êèíàçîé ÷åëîâåêà ôîñôîðèëèðîâàíè  ïîëè-Glu-Tyr-ñóáñòðàòà, êîëè÷åñòâåííî îïðåäåë ëè ñ
èñïîëüçîâàíèåì àíàëèçà ñâ çàííîãî ôåðìåíòà (Fox et al. (1998) Protein Sci 7, 2249). Â
ýòîì àíàëèçå îäíà ìîëåêóëà NADH îêèñë åòñ  â NAD íà êàæäóþ ìîëåêóëó ADP,
ïðîäóöèðîâàííóþ â ðåàêöèè êèíàçû. Èñ÷åçíîâåíèå NADH îáû÷íî ïðîñëåæèâàåòñ  ïðè 340
íì.

Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè êîìïîíåíòîâ àíàëèçà  âë þòñ  ñëåäóþùèìè: 0,025 Ì HEPES,
ðÍ 7,6, 10 ìÌ MgCl2, 2 ìÌ DTT, 0,25 ìã/ìë ïîëè-Glu-Tyr è 25 íÌ ðåêîìáèíàíòíîé Src-
êèíàçû ÷åëîâåêà. Êîíå÷íûìè êîíöåíòðàöè ìè êîìïîíåíòîâ ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà
 âë þòñ  2,5 ìÌ ôîñôîåíîëïèðóâàò, 200 ìêÌ NADH, 30 ìêã/ìë ïèðóâàòêèíàçû è 10 ìêã/ìë
ëàêòàòäåãèäðîãåíàçû.

Â òèïè÷íîì àíàëèçå âñå êîìïîíåíòû, çà èñêëþ÷åíèåì ÀÒÔ, ïðåäâàðèòåëüíî ñìåøèâàëè
è àëèêâîòû äîáàâë ëè â àíàëèòè÷åñêèé ïëàíøåò. àëèêâîòû îòáèðàëè äë  àíàëèçà â ëóíêè
ïëàíøåòà. Ðàñòâîðåííûå â ÄÌÑÎ èíãèáèòîðû äîáàâë ëè ê ëóíêàì äë  ïîëó÷åíè  êîíå÷íîé
êîíöåíòðàöèè ÄÌÑÎ 2,5%. Àíàëèòè÷åñêèé ïëàíøåò èíêóáèðîâàëè ïðè 30°Ñ â òå÷åíèå 10
ìèí ïåðåä èíèöèàöèåé ðåàêöèè 100 ìêÌ ÀÒÔ. Ìîíèòîðèíã èçìåíåíè  ïîãëîùåíèå ïðè 340
íì ñî âðåìåíåì, ñêîðîñòü ðåàêöèè ïðîâîäèëè íà ðèäåð-ïëàíøåòå ìîëåêóë ðíûì ñïîñîáîì.
Äàííûå ñêîðîñòè êàê ôóíêöèþ êîíöåíòðàöèè èíãèáèòîðà ïîäáèðàëè ïî ìîäåëè êèíåòèêè
êîíêóðèðóþùåãî èíãèáèðîâàíè  äë  ïîëó÷åíè  Ki äë  ñîåäèíåíè .

Â îáùåì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíè  òàáëèöû 1,  âë þòñ 
ýôôåêòèâíûìè äë  èíãèáèðîâàíè  SRC.

Ïðèìåð 6: èíãèáèðîâàíèå SYK
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü àêòèâíîñòü Syk ñ

èñïîëüçîâàíèåì ñòàíäàðòíîé ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà (Fox et al. (1998) Protein
Sci. 7, 2249). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè â 100 ìÌ HEPES, pH 7,5, 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 1 ìÌ
DTT è 1,5% ÄÌÑÎ. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè â àíàëèçå áûëè 200 ìêÌ ÀÒÔ (Sigma Chemical,
Co.) è 4 ìêÌ ïîëè Gly-Tyr ïåïòèäà (Sigma Chemical, Co.). Àíàëèç ïðîâîäèëè ïðè 30°Ñ è 200
íÌ Syk. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè êîìïîíåíòîâ ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà áûëè 2,5 ìÌ
ôîñôîåíîëïèðóâàòà, 300 ìêÌ NADH, 30 ìêã/ìë ïèðóâàòêèíàçû è 10 ìêã/ìë
ëàêòàòäåãèäðîãåíàçû.

Ïîëó÷àëè èñõîäíûé áóôåðíûé ðàñòâîð äë  àíàëèçà, ñîäåðæàùèé âñå ðåàãåíòû,
ïåðå÷èñëåííûå âûøå, çà èñêëþ÷åíèåì Syk, DTT è ïðåäñòàâë þùåãî èíòåðåñ èñïûòóåìîãî
ñîåäèíåíè . 56 ìêë èñïûòóåìîé ðåàêöèîííîé ñìåñè ïîìåùàëè â 96-ëóíî÷íûé ïëàíøåò ñ
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ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 1 ìêë 2 ìÌ èñõîäíîãî ðàñòâîðà ÄÌÑÎ, ñîäåðæàùåãî
èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  ñîåäèíåíè  30 ìêÌ). Ïëàíøåò
ïðåäâàðèòåëüíî èíêóáèðîâàëè â òå÷åíèå ~ 10 ìèíóò ïðè 30°Ñ è ðåàêöèþ èíèöèèðîâàëè
äîáàâëåíèåì 10 ìêë ôåðìåíòà (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  25 íÌ). Ñêîðîñòè ðåàêöèè ïîëó÷àëè
ñ èñïîëüçîâàíèåì ðèäåð-ïëàíøåòà (Hercules, CA) íà ïðîò æåíèè 5 ìèíóò ïðè 30°Ñ è
âåëè÷èíû Ki îïðåäåë ëè ïî ñòàíäàðòíûì ìåòîäàì.

Â îáùåì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíè  òàáëèöû 1,  âë þòñ 
ýôôåêòèâíûìè äë  èíãèáèðîâàíè  SYK.

Ïðèìåð 7: èíãèáèðîâàíèå FMS
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü àêòèâíîñòü FMS ñ

èñïîëüçîâàíèåì àíàëèçà ñâ çûâàíè  ðàäèîìåòðè÷åñêîãî ôèëüòðà. Àíàëèç ïðîâîäèò
êîíòðîëü âêëþ÷åíè  33Ð â ñóáñòðàò ïîëè(Glu, Tyr) 4:1 (pE4Y). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè â
ðàñòâîðå, ñîäåðæàùåì 100 ìÌ HEPES (pH 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 1 ìÌ DTT,
0,01% BSA è 2,5% ÄÌÑÎ. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè ñóáñòðàòîâ â àíàëèçå áûëè 90 ìêÌ ÀÒÔ
è 0,5 ìã/ìë ðÅ4Y (îáà èç Sigma Chemicals, St Louis MO). Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè
ñîåäèíåíèé îáû÷íî íàõîä òñ  ìåæäó 0,01 è 5 ìêÌ. Îáû÷íî òèòðîâàíèå ïî 12 òî÷êàì
ïðîâîäèëè ïðèãîòîâëåíèåì ñåðèéíûõ ðàçâåäåíèé îò 10 ìÌ èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè  â
èñõîäíîì ÄÌÑÎ. Ðåàêöèè ïðîâîäèëè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.

Ïîëó÷àëè äâà ðàñòâîðà äë  àíàëèçà. Ðàñòâîð 1 ñîäåðæèò 100 ìÌ HEPES (ðÍ 7,5), 10 ìÌ
MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 1 ìã/ìë ðÅ4Y è 180 ìêÌ ÀÒÔ (ñîäåðæàùèé 0,3 ìêÊè [γ-33P]ÀÒÔ äë 
êàæäîé ðåàêöèè). Ðàñòâîð 2 ñîäåðæèò 100 ìÌ HEPES (ðÍ 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 2
ìÌ DTT, 0,02% BSA è 3 íÌ FMS. Àíàëèç ïðîâîäèëè íà 96-ëóíî÷íîì ïëàíøåòå
ñìåøèâàíèåì 50 ìêë êàæäîãî ðàñòâîðà 1 è 2,5 ìë èñïûòóåìûõ ñîåäèíåíèé. Ðåàêöèþ
èíèöèèðîâàëè ðàñòâîðîì 2. Ïîñëå èíêóáàöèè â òå÷åíèå 20 ìèíóò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå ðåàêöèþ îñòàíàâëèâàëè 50 ìêë 20% ÒÑÀ, ñîäåðæàùåé 0,4 ìÌ ÀÒÔ. Âñå
îáúåìû ðåàêöèé çàòåì ïåðåíîñèëè â ïëàíøåò äë  ôèëüòðîâàíè  è ïðîìûâàëè 5% ÒÑÀ ïðè
ïîìîùè Harvester 9600 îò ÒÎÌÒÅÑ (Hamden, CT). Êîëè÷åñòâî âêëþ÷åíè  33Ð â ðÅ4y
àíàëèçèðîâàëè ñöèíòèëë öèîííûì ñ÷åò÷èêîì Packard TopCount Microplate (Meriden, CT).
Äàííûå ïîäáèðàëè ñ ïðèìåíåíèåì ïðîãðàììíîãî îáåñïå÷åíè  Prism, ïîëó÷à  ïðè ýòîì IC50

èëè Ki.
Â îáùåì ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷àþùèå ñîåäèíåíè  òàáëèöû 1,  âë þòñ 

ýôôåêòèâíûìè äë  èíãèáèðîâàíè  FMS.
Ïðèìåð 8: àíàëèç èíãèáèðîâàíè  Rock
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü àêòèâíîñòü ROCK I (ÀÀ

6-553) c èñïîëüçîâàíèåì ñòàíäàðòíîé ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà (Fox et al. (1998)
Protein Sci, 7, 2249). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè â ðàñòâîðå, ñîäåðæàùåì 100 ìÌ HEPES (pH
7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25 ìÌ NaCl, 2 ìÌ DTT è 1,5% ÄÌÑÎ. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè ñóáñòðàòîâ
â àíàëèçå áûëè 45 ìêÌ ÀÒÔ (Sigma Chemicals, St Louis MO) è 200 ìêÌ ïåïòèäà (American
peptide, Sunnyvale, CA). Ðåàêöèè ïðîâîäèëè ïðè 30°Ñ è 45 íÌ ROCK I. Êîíå÷íûìè
êîíöåíòðàöè ìè êîìïîíåíòîâ ñèñòåìû ñâ çàííîãî ôåðìåíòà áûëè 2,5 ìÌ
ôîñôîåíîëïèðóâàòà, 350 ìêÌ NADH, 30 ìêã/ìë ïèðóâàòêèíàçû è 10 ìêã/ìë
ëàêòàòäåãèäðîãåíàçû.

Îáíàðóæåíî, ÷òî íåêîòîðûå ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò ROCK.
Ïðèìåð 9: àíàëèç èíãèáèðîâàíè  JAK3
Èíãèáèðîâàíèå ñîåäèíåíè ìè JAK àíàëèçèðîâàëè ñïîñîáîì, îïèñàííûì G.R. Brown, et

al., Bioorg. Med. Chem. Lett. 2000, vol. 10, pp. 575-579, ñëåäóþùèì îáðàçîì. Â
ïëàíøåòû Maxisorb, ïðåäâàðèòåëüíî ïîêðûòûå ïðè 4°Ñ ïîëè (Glu, Ala, Tyr), 6:3:1,
çàòåì ïðîìûòûå 0,05% ôîñôàòíûì çàáóôåðåííûì ñîëåâûì ðàñòâîðîì è òâèíîì (PBST),
äîáàâë þò 2 ìêÌ ÀÒÔ, 5 ìÌ MgCl2 è ðàñòâîðîì ñîåäèíåíè  â ÄÌÑÎ. Ðåàêöèþ íà÷èíàþò
ôåðìåíòîì JAK è ïëàíøåòû èíêóáèðóþò â òå÷åíèå 60 ìèíóò ïðè 30°Ñ. Ïëàíøåòû çàòåì
ïðîìûâàþò PBST, 100 ìêë HRP-ñîïð æåííûì àíòèòåëîì 4G10 è ïëàíøåò èíêóáèðóþò â
òå÷åíèå 90 ìèíóò ïðè 30°Ñ. Ïëàíøåò ñíîâà ïðîìûâàþò PBST, äîáàâë þò 100 ìêë ðàñòâîðà
ÒÌÂ è ïëàíøåòû èíêóáèðóþò â òå÷åíèå åùå 30 ìèíóò ïðè 30°Ñ. Äë  îñòàíîâêè ðåàêöèè
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äîáàâë þò ñåðíóþ êèñëîòó (100 ìêë 1 Ì) è ïëàíøåò ñ÷èòûâàþò ïðè 450 íì äë  ïîëó÷åíè 
îïòè÷åñêèõ ïëîòíîñòåé äë  àíàëèçà ñ öåëüþ îïðåäåëåíè  âåëè÷èí Ki.

Îáíàðóæåíî, ÷òî ñîåäèíåíè  èíãèáèðóþò JAK-3.
Àíàëèç èíãèáèðîâàíè  PDK-1
Ñêðèíèíã ñîåäèíåíèé ïðîâîäèëè íà èõ ñïîñîáíîñòü èíãèáèðîâàòü PDK-1 ñ

èñïîëüçîâàíèåì àíàëèçà âêëþ÷åíè  ðàäèîàêòèâíîãî ôîñôàòà (Pitt and Lee, J. Biomol.
Screen., (1996), 1, 47). Àíàëèç ïðîâîäèëè â ñìåñè 100 ìÌ HEPES (pH 7,5), 10 ìÌ MgCl2, 25
ìÌ NaCl, 2 ìÌ DTT. Êîíå÷íûå êîíöåíòðàöèè ñóáñòðàòîâ â àíàëèçå áûëè 40 ìêÌ ÀÒÔ (Sigma
Chemicals) è 65 ìêÌ ïåïòèäà (PDKtide, Upstate, Lake Placid, NY). Àíàëèç ïðîâîäèëè ïðè

30°Ñ è 25 íÌ PDK-1 â ïðèñóòñòâèè ~27,5 íÊè/ìêë [γ-32P]ÀÒÔ (Amersham Pharmacia Biotech,
Amersham UK). Ïîëó÷àëè èñõîäíûé áóôåðíûé ðàñòâîð äë  àíàëèçà, ñîäåðæàùèé âñå
ðåàãåíòû, ïåðå÷èñëåííûå âûøå, çà èñêëþ÷åíèåì ÀÒÔ è ïðåäñòàâë þùåãî èíòåðåñ
èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè . 15 ìêë èñõîäíîãî ðàñòâîðà ïîìåùàëè â 96-ëóíî÷íûé ïëàíøåò ñ
ïîñëåäóþùèì äîáàâëåíèåì 1 ìêë 0,5 ìÌ èñõîäíîãî ðàñòâîðà ÄÌÑÎ, ñîäåðæàùåì
èñïûòóåìîå ñîåäèíåíèå (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  ñîåäèíåíè  25 ìêÌ, êîíå÷íà 
êîíöåíòðàöè  ÄÌÑÎ 5%). Ïëàíøåò ïðåäâàðèòåëüíî èíêóáèðîâàëè â òå÷åíèå 10 ìèíóò ïðè
30°Ñ è ðåàêöèþ èíèöèèðîâàëè äîáàâëåíèåì 4 ìêë ÀÒÔ (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  40 ìêÌ).

Ðåàêöèþ îñòàíàâëèâàëè ñïóñò  10 ìèíóò äîáàâëåíèåì 100 ìêë 100 ìÌ ôîñôîðíîé
êèñëîòû, 0,01% òâèíà-20. Ôîñôîöåëëþëîçíûé 96-ëóíî÷íûé ïëàíøåò (Millipore, Cat. ¹
NAPHNOB50) ïðåäâàðèòåëüíî îáðàáàòûâàëè 100 ìêë 100 ìÌ ôîñôîðíîé êèñëîòû, 0,01
òâèíà-20 ïåðåä äîáàâëåíèåì ðåàêöèîííîé ñìåñè (100 ìêë). Ï òíà îñòàâë ëè äë  ïðîïèòêè
â òå÷åíèå, ïî ìåíüøåé ìåðå, 5 ìèíóò ïåðåä ñòàäèåé ïðîìûâêè (4 × 200 ìêì 100 ìÌ
ôîñôîðíîé êèñëîòû, 0,01% òâèíà-20). Ïîñëå ñóøêè ê ëóíêå äîáàâë ëè 20 ìêë æèäêîãî
ñöèíòèëë öèîííîãî êîêòåéë  Optiphase "SuperMix" (Ïåðêèí Ýëüìåð) ïåðåä
ñöèíòèëë öèîííûì ïîäñ÷åòîì (1450 Microbeta Liquid Scintillation Counter, Wallac).

Ñîåäèíåíè , îáíàðóæèâàþùèå áîëåå ÷åì 50% èíãèáèðîâàíèå ïî ñðàâíåíèþ ñî
ñòàíäàðòíûìè ëóíêàìè, ñîäåðæàùèìè ñìåñü äë  àíàëèçà è ÄÌÑÎ áåç èñïûòóåìîãî
ñîåäèíåíè , òèòðîâàëè äë  îïðåäåëåíè  âåëè÷èí IC50.

Ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  èñïûòûâàëè, è áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî îíè èíãèáèðóþò PDK-1.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû:

èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü,
ãäå R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ò)nAr1, ãäå n ðàâíî 0; Ar1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé çàìåùåííûé

ôåíèë;
ãäå Ar1  âë þòñ  çàìåùåííûìè õ íåçàâèñèìûìè ãðóïïàìè Q-Rx, ãäå õ ðàâíî 1-3, Q

ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü èëè C1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ ìåòèëåíîâûõ
çâåíüåâ Q íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -NR-, -O-, -ÑÎ-, -CONR-, -NRCO-, -SO2NR-; â
êàæäîì ñëó÷àå Rx ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íåçàâèñèìî, R', ãàëîãåí, NO2, CN, OR', N(R')2,
COR', CO2R', CON(R')2, SO2R' èëè SO2N(R')2, ãäå ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí Q-Rx íå  âë åòñ 
âîäîðîäîì;

R3 ñâ çàí ñ àòîìîì àçîòà ëèáî â 1-, ëèáî â 2-ïîëîæåíèè êîëüöà è ïðåäñòàâë åò ñîáîé
-(L)mAr2; m ðàâíî 0; Ar2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ àðèëüíóþ ãðóïïó,
âûáðàííóþ èç ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, òèàçîëà èëè 9-10-÷ëåííîãî áèöèêëè÷åñêîãî êîëüöà,
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èìåþùåãî 1-2 ãåòåðîàòîìîâ, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà èëè ñåðû; ãäå
Ar2 íåçàâèñèìî, íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ãðóïïàìè Z-Ry, ãäå y ðàâíî 0-3, Z ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ñâ çü èëè C1-6-àëêèëèäåíîâóþ öåïü, â êîòîðîé äî äâóõ ìåòèëåíîâûõ çâåíüåâ Z
íåîá çàòåëüíî çàìåíåíû íà -NR-, -O-, -ÑÎ- èëè -CONR-; â êàæäîì ñëó÷àå Ry ïðåäñòàâë åò
ñîáîé íåçàâèñèìî R', ãàëîãåí, CN, OR', SR', N(R')2, CO2R', CON(R')2 èëè SO2R';

â êàæäîì ñëó÷àå R íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè Ñ1-6àëêèëüíóþ ãðóïïó,
èëè áåíçèëüíóþ ãðóïïó;

â êàæäîì ñëó÷àå R' íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè ãðóïïó, âûáðàííóþ
èç Ñ1-6àëêèëüíîé ãðóïïû, 3-7-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî
ìîíîöèêëè÷åñêîãî êîëüöà, èìåþùåãî 0-2 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà èëè
êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííà  àëêèëüíà  ãðóïïà èëè ìîíîöèêëè÷åñêîå êîëüöî íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíî C1-3àëêèëüíîé ãðóïïîé, áåíçèëüíîé ãðóïïîé, ÑÍ2ÎÍ, ÎÍ, NH2, N(CH3)2, CN, F,
Cl, öèêëîïðîïèëîì, àöåòèëîì, Ñ(O)ÎÑ1-2àëêèëüíîé ãðóïïîé, ïèððîëèäèíèëîì èëè
ìîðôîëèíî èëè äâà ñëó÷à  R' âç òû âìåñòå ñ àòîìîì, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ñ
îáðàçîâàíèåì 5-6-÷ëåííîãî íàñûùåííîãî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîãî ìîíîöèêëè÷åñêîãî
êîëüöà, èìåþùåãî 0-2 ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà èëè êèñëîðîäà, ãäå
óêàçàííîå ìîíîöèêëè÷åñêîå êîëüöî  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì ãàëîãåíîì;

ïðè óñëîâèè, ÷òî
a) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë, òîãäà R2 íå  âë åòñ  ôåíèëîì, îäíîâðåìåííî

çàìåùåííûì îäíîé ãðóïïîé ÎÌå â ìåòàïîëîæåíèè è îäíîé ãðóïïîé îêñàçîëà â
ïàðàïîëîæåíèè;

b) êîãäà R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ïèðèìèäèíèë, òîãäà R2 íå  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì ôåíèëîì, ïàðà-ÎÌå-çàìåùåííûì ôåíèëîì, ïàðà-OEt-çàìåùåííûì
ôåíèëîì èëè îðòî-ÎÌå-çàìåùåííûì ôåíèëîì.

2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå (L)mAr2 âûáðàí èç îäíîé èç ñëåäóþùèõ ãðóïï:

ãäå ëþáîé çàìåùàåìûé àòîì óãëåðîäà èëè àçîòà  âë åòñ  íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì
ZRy.

3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå -(L)mAr2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé 2-
ïèðèäèë, 2-òèàçîëèë, 2-ïèðèìèäèíèë, 6-ïèðèìèäèíèë, 4-ïèðèäèë, áåíçîòèàçîëèë èëè 2-
õèíîëèíèë è ñîåäèíåíè  èìåþò îäíó èç ñòðóêòóð, II-F-(i), II-G-(i), II-G'-(i), II-I-
(i), II-I'-(i), II-J-(i), n-G'-(i)', II-H-(i)', II-I-(i)', II-I'-(i)' èëè II-J-(i)':
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ãäå n ðàâíî 0.
4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå -(L)mAr2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë, ïèðèìèäèíèë, õèíîëèíèë

èëè òèàçîëèë, êàæäûé èç êîòîðûõ íåîá çàòåëüíî çàìåùåí 1-2 ãðóïïàìè ZRY.
5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.4, ãäå x ðàâíî 1-3, y ðàâíî 0-2 è â êàæäîì ñëó÷àå QRX èëè ZRY

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàâèñèìî R', ãàëîãåí, CN, NO2, -N(R')2, -CH2N(R')2, -OR',
CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', CON(R')2,
SO2N(R')2, -CONR(CH2)2N(R')2, -CONR(CH2)3N(R')2, -O(CH2)2OR, -O(ÑÍ2)3OR', -O(CH2)2N(R')2
, O(ÑÍ2)3N(R')2 èëè -O(CH2)4N(R')2.

6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, èìåþùåå îäíó èç ôîðìóë:
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èëè

7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.6, ãäå x ðàâíî 1-3, y ðàâíî 0-2 è â êàæäîì ñëó÷àå QRX èëè ZRY

ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàâèñèìî R', ãàëîãåí, CN, NO2, -N(R')2, -OR',
CH2OR', -SR', -CH2SR', -COOR', -NRCOR', -CON(R')2, -SO2 N(R')2, -CONR(CH2)2N(R')2
, -CONR(CH2)3N(R')2, -O(CH2)2OR', -O(ÑÍ2)3OR', -O(CH2)4OR', O(CH2)2N(R')2, -O(CH2)3N(R')2
èëè -O(CH2)4N(R')2.

8. Ñïîñîá èíãèáèðîâàíè  àêòèâíîñòè êèíàç FLT-3 èëè KIT â áèîëîãè÷åñêîì îáðàçöå in
vitro, âêëþ÷àþùèé ñòàäèþ êîíòàêòèðîâàíè  óêàçàííîãî áèîëîãè÷åñêîãî îáðàçöà ñ
ñîåäèíåíèåì ïî ëþáîìó èç ïï.1-7.

9. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-7 äë  ïðîèçâîäñòâà ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà, ïðèãîäíîãî äë  ëå÷åíè  èëè îáëåã÷åíè  ò æåñòè çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè ,
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âûáðàííîãî èç îñòðîãî ìèåëîãåííîãî ëåéêîçà, îñòðîãî ïðîìèåëîöèòíîãî ëåéêîçà è îñòðîãî
ëèìôîöèòíîãî ëåéêîçà èëè ðàêà  è÷íèêîâ.

10. Ïðèìåíåíèå ïî ï.9, ãäå çàáîëåâàíèå âûáðàíî èç îñòðîãî ìèåëîãåííîãî ëåéêîçà,
îñòðîãî ïðîìèåëîöèòíîãî ëåéêîçà èëè îñòðîãî ëèìôîöèòíîãî ëåéêîçà.

11. Ïðèìåíåíèå ïî ï.9, ãäå çàáîëåâàíèåì  âë åòñ  ðàê  è÷íèêîâ.
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