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(57) Ðåôåðàò:
Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ôàðìàöåâòè÷åñêîé

êîìïîçèöèè, èíãèáèðóþùåé ïðîòåèíêèíàçó,
âêëþ÷àþùåé èíãèáèðóþùåå ñåëåêòèâíóþ êèíàçó
êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû (I):

ãäå:

R1 îçíà÷àåò àðèë èëè èíäîëèë, ïðè÷åì
ïîñëåäíèé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíîé èëè

áîëåå ãðóïï, âûáðàííûõ èç R4, -C(=O)-R, -C(=O)-
OR5, -C(=O)-NY1Y2 è -Z2R;

R2 îçíà÷àåò H;

R3 îçíà÷àåò Í;
R4 îçíà÷àåò Ñ1-Ñ6 àëêèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé îäíèì çàìåñòèòåëåì -C(=O)-NY1Y2;
R5 îçíà÷àåò Í;

R7 îçíà÷àåò Ñ1-Ñ8àëêèë;
R îçíà÷àåò C1-Ñ6àëêèë;

X1 îçíà÷àåò Ñ-àðèë, Ñ-ãåòåðîàðèë, òàêîé êàê
ïèðèäèë èëè èçîêñàçîëèë, ïðè÷åì ïîñëåäíèé ìîæåò
áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè
äâóì  Ñ 1-Ñ6àëêèëàìè, Ñ-ãåòåðîöèêëîàëêèë, òàêîé
êàê ìîðôîëèíèë èëè ïèïåðèäèíèë, Ñ-ãàëîãåí, C-CN,
Ñ-ÎÍ, C-Z2R, C-C(=O)-OR5, C-NY1Y2, C-C(=O)-
NY1Y2;
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Y1 è Y2 íåçàâèñèìî îçíà÷àåò Í, àðèë, Ñ3-Ñ6
öèêëîàëêèë, C1-Ñ6 àëêèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç ôåíèëà,
ãàëîãåíà, ãåòåðîöèêëèëà, òàêîãî êàê ìîðôîëèíèë,
ôóðèë, ãèäðîêñè, -C(=O)-OR5, OR7;

èëè ãðóïïà -NY1Y2 ìîæåò îáðàçîâûâàòü
ìîðôîëèíèë, ïèïåðèäèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè,
âûáðàííûìè èç ÎÍ, C1-Ñ6àëêèëà;

Z îçíà÷àåò Î;
È ãäå àðèë êàê ãðóïïà èëè ÷àñòü ãðóïïû

îçíà÷àåò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì èëè
äâóì  çàìåñòèòåë ìè ìîíîöèêëè÷åñêèé
àðîìàòè÷åñêèé Ñ6êàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò, ãäå
çàìåñòèòåëü âûáðàí èç ãàëîãåíà èëè C1-Ñ6àëêîêñè,

C(-O)-OR5;
Çà èñêëþ÷åíèåì ñîåäèíåíèé:
4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèíà,
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-

1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà,
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî

[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà,
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-

ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà, èëè
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà.
÷òî ïîçâîë åò èñïîëüçîâàòü åå äë  ïîëó÷åíè 

ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà, ïðåäíàçíà÷åííîãî äë 
ëå÷åíè  âîñïàëèòåëüíîãî çàáîëåâàíè .

8 í. è 43 ç.ï. ô-ëû, 9 òàáë.
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(54) ASAINDOLES

(57) Abstract: 
FIELD: medicine; pharmacology.
SUBSTANCE: invention refers to pharmaceutical

formulation inhibiting protein kinase, containing
inhibiting selective kinase compound amount of
general formula (I): ,

where: R means aryl or indolyl, and the latter is
optionally substituted with one or more groups

selected from R4, -C(=O)-R, -C(=O)-OR5, -C(=O)-
NY1Y2 and -Z2R; R2 means H; R3 means H; R4 means
C1-C6 alkyl, optionally substituted with one

substitute -C(=O)-NY1Y2; R5 means H;

R7 means C1-C6 alkyl; R means C1-C6 alkyl; X1 means
C-aryl, C-heteroaryl, such as pyridile or

isoxasolyl, and the latter is optionally
substituted with one or two C1-C6 alkyls, C-
heterocycloalkyl, such as morpholinile or

peperidynil, C-halogen, C-CN, C-OH, C-Z2R, C-C(=O)-

OR5, C-NYlY2, C-C(=O)-NY1Y2; Y1 and Y2 means
redardless H, aryl, C3-C6 cycloaryl, C1-C6 alkyl,
optionally substituted with one group selected
from phenyl, halogen, heterocyclil, such as

morpholinile, phurile, hydroxyl, -C(=O)-OR5, OR7; or

group-NY1Y2 can form morpholinile, peperidynil,
optionally substituted with one or two
substitutes selected from OH, C1-C6 alkyl; Z means O;
where aryl as group or part of group means
optionally substituted with one or two
substitutes monocyclic aromatic C6carbocyclic
fragment, where substitute is selected from

halogen or C1-C6 alkoxy, C(=O)-OR5; except
compounds: 4-chlorine-2-(4-tert-butylphenyl)-1H-
pyrrole[2,3-b]pyridine, 2-(5-methoxy-1 -methyl-1
H-indole-3-il)-4-phenyl-1H- pyrrole[2,3-b]
pyridine, 2-(5- methoxy-1 -methyl-1 H-indole-3-
il)-1H- pyrrole[2,3-b] pyridine-4-carbonitrile, 4-
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chlorine-2-(5- methoxy-1 -methyl-1H-indole-3-il)-
1H- pyrrole[2,3-b]pyridine, or 2-(5- methoxy-1H-
indole-3-il)-1H- pyrrole[2,3-b]pyridine -4- carbonitrile.

EFFECT: application of compound for production
of medicinal agent for inflammatory disease.

51 cl, 9 tbl, 148 ex
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RU 2 326 880 C2

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê çàìåùåííûì àçàèíäîëàì, ê ñïîñîáàì èõ ïîëó÷åíè ,
ôàðìàöåâòè÷åñêèì êîìïîçèöè ì, ñîäåðæàùèì ýòè ñîåäèíåíè , è ê èõ ôàðìàöåâòè÷åñêîìó
ïðèìåíåíèþ ïðè ëå÷åíèè áîëåçíåííûõ ñîñòî íèé, êîòîðûå ìîæíî ðåãóëèðîâàòü, èíãèáèðó 
ïðîòåèíêèíàçû.

Ïðîòåèíêèíàçû ïðèíèìàþò ó÷àñòèå â àêòàõ ïåðåäà÷è ñèãíàëîâ, êîòîðûå ðåãóëèðóþò
àêòèâàöèþ, ðîñò è äèôôåðåíöèðîâàíèå êëåòîê â îòâåò íà âíåêëåòî÷íûå ìåäèàòîðû è íà
èçìåíåíèå îêðóæåíè . Îáû÷íî ýòè êèíàçû ïîäðàçäåë þò íà íåñêîëüêî ãðóïï: òå, êîòîðûå
ïðåäïî÷òèòåëüíî ôîñôîðèëèðóþò ñåðèíîâûå è/èëè òðåîíèíîâûå îñòàòêè, è òå, êîòîðûå
ïðåäïî÷òèòåëüíî ôîñôîðèëèðóþò òèðîçèíîâûå îñòàòêè [S.K. Hanks and T.Hunter, FASEB.
J.,1995, 9, pages 576-596]. Ñåðèí/òðåîíèí êèíàçû âêëþ÷àþò, íàïðèìåð, èçîôîðìû
ïðîòåèíêèíàçû Ñ [A.C.Newton, J. Biol. Chem., 1995, 270, pages 28495:28498] è ãðóïïó
öèêëèí-çàâèñèìûõ êèíàç, òàêèõ êàê cdc2 [J.Pines, Trends in Biochemical Sciences,
1995, 18, pages 195-197]. Òèðîçèíêèíàçû âêëþ÷àþò, ñò ãèâàþùèå ìåìáðàíû ðåöåïòîðû
ôàêòîðîâ ðîñòà, òàêèå êàê ýïèäåðìàëüíûé ðåöåïòîð ôàêòîðà ðîñòà [S.Iwashita è
M.Kobayashi, Cellular Signalling, 1992, 4, pages 123-132], è âíóòðèêëåòî÷íûå,
íåðåöåïòîðíûå êèíàçû, òàêèå êàê p56tck, p59fYn, ZAP-70 è csk êèíàçû [C.Chan et. al.,
Ann. Rev. Immuhol., 1994, 12, pages 555-592].

×ðåçìåðíî âûñîêà  àêòèâíîñòü ïðîòåèíêèíàç ñîïóòñòâóåò ìíîãèì çàáîëåâàíè ì,
âîçíèêàþùèì â ðåçóëüòàòå íåíîðìàëüíîé êëåòî÷íîé ôóíêöèè. Ýòî ìîæåò ïðî âë òüñ  ëèáî
íåïîñðåäñòâåííî, ëèáî êîñâåííî, íàïðèìåð, â âèäå îòêàçà ñîîòâåòñòâóþùåãî êîíòðîëüíîãî
ìåõàíèçìà äë  êèíàçû, ñâ çàííîé, íàïðèìåð, ñ ìóòàöèåé, ñâåðõ-ýêñïðåññèåé èëè
íåïîäõîä ùåé àêòèâàöèåé ôåðìåíòà; èëè â âèäå èçáûòî÷íîãî èëè íåäîñòàòî÷íîãî
ïðîäóöèðîâàíè  öèòîêèíîâ èëè ôàêòîðîâ ðîñòà, êîòîðûå òàêæå ïðèíèìàþò ó÷àñòèå â
òðàíñäóêöèè ñèãíàëîâ "âûøå" èëè "íèæå" êèíàçû. Âî âñåõ ýòèõ ñëó÷à õ ìîæíî îæèäàòü,
÷òî ñåëåêòèâíîå èíãèáèðîâàíèå äåéñòâè  êèíàçû îêàæåò áëàãîïðè òíîå äåéñòâèå.

Òèðîçèíêèíàçà ñåëåçåíêè (Syk) ïðåäñòàâë åò ñîáîé 72-kDa öèòîëïëàçìè÷åñêóþ
ïðîòåèíòèðîçèíêèíàçó, êîòîðà  ýêñïðåññèðóåòñ  â ðàçëè÷íûõ ãåìîïîýòè÷åñêèõ êëåòêàõ è
 âë åòñ  ñóùåñòâåííûì ýëåìåíòîì â ð äå êàñêàäîâ, êîòîðûå ñâ çûâàþò ðåöåïòîðû
àíòèãåíîâ ñ êëåòî÷íûìè ðåàêöè ìè. Òàê, Syk èãðàþò öåíòðàëüíóþ ðîëü â ïåðåäà÷å
ñèãíàëîâ âûñîêîãî ñðîäñòâà IgE ðåöåïòîðà, FcεRl, â òó÷íûõ êëåòêàõ è â ïåðåäà÷å ñèãíàëà
ðåöåïòîðíîãî àíòèãåíà â T è B ëèìôîöèòû. Ñõåìû ñèãíàëüíîé òðàíñäóêöèè, õàðàêòåðíûå
äë  òó÷íûõ, T è B êëåòîê, èìåþò îáùèå ÷åðòû. Ðåöåïòîðíûå äîìåíû ñâ çûâàíè  ëèãàíäà íå
îáëàäàþò õàðàêòåðíîé àêòèâíîñòüþ òèðîçèíêèíàçû. Îäíàêî îíè âçàèìîäåéñòâóþò ñ
ïåðåäàþùèìè ñóáúåäèíèöàìè, êîòîðûå ñîäåðæàò àêòèâàöèîííûé ôðàãìåíò íà îñíîâå
èììóíîðåöåïòîðà òèðîçèíà (ITAM) [M.Reth, Nature, 1989, 338, pages 383-384]. Ýòè
ôðàãìåíòû ïðèñóòñòâóþò êàê â β, òàê è â γ ñóáúåäèíèöàõ FcεRl, â ξ-ñóáúåäèíèöå T
êëåòî÷íîãî ðåöåïòîðà (TCR) è â IgGα è IgGβ ñóáúåäèíèöàõ B êëåòî÷íîãî ðåöåïòîðà (BCR).
[N.S.van Oers and A. Weiss, Seminars in Immunology, 1995, 7, pages 227-236]. Ïîñëå
ñâ çûâàíè  àíòèãåíà è ïîëèìåðèçàöèè ITAM îñòàòêè ôîñôîðèëèðóþòñ 
ïðîòåèíòèðîçèíêèíàçàìè ñåìåéñòâà Src. Syk ïðèíàäëåæàò ê óíèêàëüíîìó êëàññó
òèðîçèíêèíàç, êîòîðûå ñîäåðæàò äâà ãîìîëîãè÷íûõ Src òàíäåìà, 2 (SH2) äîìåíà è C-
òåðìèíàëüíûé êàòàëèòè÷åñêèé äîìåí. Ýòè SH2 äîìåíû ñâ çûâàþòñ  ñ âûñîêèì ñðîäñòâîì ñ
ITAM, è ýòà SH2-îïîñðåäñòâîâàííà  àññîöèàöè  Syk ñ àêòèâèðîâàííûì ðåöåïòîðîì
ñòèìóëèðóåò àêòèâíîñòü Syk êèíàçû è ëîêàëèçóåò Syk íà ìåìáðàíå ïëàçìû.

Ó ìûøåé ñ äåôèöèòîì Syk èíãèáèðîâàíà äåãðàíóë öè  òó÷íûõ êëåòîê, ÷òî ïîçâîë åò
ïðåäïîëîæèòü, ÷òî ýòî  âë åòñ  âàæíîé öåëüþ äë  ñîçäàíè  àãåíòîâ, ñòàáèëèçèðóþùèõ
òó÷íûå êëåòêè [P.S.Costello, Oncogene, 1996, 13, pages 2595-2605]. Àíàëîãè÷íûå
èññëåäîâàíè  ïðîäåìîíñòðèðîâàëè êðèòè÷åñêóþ ðîëü äë  Syk â BCR è TCR ïåðåäà÷å
ñèãíàëîâ [A.M.Cheng, Nature, 1995, 378, pages 303-306, (1995) è D.H.Chu et al.,
Immunological Reviews, 1998, 165, pages 167-180]. Êðîìå òîãî, Syk ïî-âèäèìîìó
ó÷àñòâóþò â âûæèâàíèè ýîçèíîôèëîâ â îòâåò íà IL-5 è GM-CSF [S.Yousefi et al., J. Exp.
Med., 1996, 183, pages 1407-1414]. Íåñìîòð  íà êëþ÷åâóþ ðîëü Syk â òó÷íûõ êëåòêàõ â
ïåðåäà÷å ñèãíàëîâ â BCR è T êëåòêàõ î÷åíü ìàëî èçâåñòíî î ìåõàíèçìå, ñ ïîìîùüþ
êîòîðîãî Syk ïåðåäàåò íèæå ýôôåêòîðû. Äâà àäàïòîðíûõ áåëêà, BLNK (B êëåòî÷íûé
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ëèíêåðíûé áåëîê, SLP-65) è SLP-76, êàê áûëî ïîêàçàíî,  âë þòñ  ñóáñòðàòàìè äë  Syk â
B êëåòêàõ è òó÷íûõ êëåòêàõ ñîîòâåòñòâåííî, è áûëî ïîñòóëèðîâàíî, ÷òî îíè ñâ çûâàþò
Syk ñ ðàñïîëîæåííûìè íèæå ýôôåêòîðàìè [M.Lshiai et al., Immunity, 1999, 10, pages 117-
125 and L,R.Hendricks-Taylor et al., J.Biol. Chem, 1997, 272, pages 1363-1367]. Êðîìå
òîãî, Syk, ïî-âèäèìîìó, èãðàþò âàæíóþ ðîëü â ñõåìå ïåðåäà÷è ñèãíàëîâ CD40, êîòîðà 
èãðàåò âàæíóþ ðîëü â ïðîëèôåðàöèè B êëåòîê [M.Faris et al., J.Exp. Med., 1994, 179,
pages 1923-1931].

Êðîìå òîãî, Syk ó÷àñòâóåò â àêòèâàöèè òðîìáîöèòîâ, ñòèìóëèðîâàííûõ çà ñ÷åò íèçêîãî
ñðîäñòâà IgG ðåöåïòîðà (Fc ãàììà-RIIA) èëè ñòèìóëèðîâàííûõ êîëëàãåíîì [F.Yanaga et
al., Biochem. J., 1995, 311, (Pt. 2) pages 471-478].

Ôîêàëüíà  àäãåçèîííà  êèíàçà (FAK)  âë åòñ  íåðåöåïòîðíîé òèðîçèíêèíàçîé,
ó÷àñòâóþùåé â ñõåìàõ òðàíñäóêöèè èíòåãðèí-îïîñðåäñòâîâàííîãî ñèãíàëà. FAK
ñîëîêàëèçóåòñ  ñ èíòåãðèíàìè â ñàéòàõ ôîêàëüíîãî êîíòàêòà è FAK àêòèâàöèè, è åå
òèðîçèíôîñôîðèëèðîâàíèå, êàê áûëî ïðîäåìîíñòðèðîâàíî äë  ìíîãèõ òèïîâ êëåòîê,
çàâèñèò îò ñâ çûâàíè  èíòåãðèíîâ ñî ñâîèìè âíåêëåòî÷íûìè ëèãàíäàìè. Ðåçóëüòàòû ð äà
èññëåäîâàíèé ïîäòâåðæäàþò ãèïîòåçó î òîì, ÷òî FAK èíãèáèòîðû ìîãóò îêàçàòüñ 
ïîëåçíûìè ïðè ëå÷åíèè ðàêîâûõ çàáîëåâàíèé. Íàïðèìåð, FAK-äåôèöèòíûå êëåòêè ñëàáî
ìèãðèðóþò â îòâåò íà õèìèîòàêòè÷åñêèå ñèãíàëû, è ñâåðõýêñïðåññè  C-òåðìèíàëüíîãî
äîìåíà FAK áëîêèðóåò ðàñïðîñòðàíåíèå êëåòîê, òàê æå êàê è õèìèîòàêòè÷åñêóþ ìèãðàöèþ
(Sieg et al, J. Cell Science, 1999, 112, 2677-2691; Richardson A. and Parsons T.,
Cell, 1997, 97, 221-231); êðîìå òîãî, îïóõîëåâûå êëåòêè, îáðàáîòàííûå FAK
àíòèñìûñëîâûìè îëèãîíóêëåîòèäàìè, òåð þò ñïîñîáíîñòü ê ïðèñîåäèíåíèþ, è
ïðåòåðïåâàþò àïîïòîç (Xu et al, Cell Growth Differ. 1996, 4, 413-418). Ñîîáùàëîñü,
÷òî FAK ñâåðõýêñïðåññèðîâàíû ïðè ðàêîâûõ çàáîëåâàíè õ ïðîñòàòû, ìîëî÷íîé æåëåçû,
ùèòîâèäíîé æåëåçû è ëåãêèõ. Óðîâåíü ýêñïðåññèè FAK íåïîñðåäñòâåííî êîððåëèðóåò ñ
îïóõîë ìè, äåìîíñòðèðóþùèìè íàèáîëåå àãðåññèâíûé ôåíîòèï.

Àíãèîãåíåç, èëè îáðàçîâàíèå íîâûõ êðîâåíîñíûõ ñîñóäîâ ïóòåì "ïðîðàñòàíè " èç
ñóùåñòâîâàâøåé ðàíåå ñîñóäèñòîé ñèñòåìû, èìååò îãðîìíóþ âàæíîñòü äë  ðàçâèòè 
ýìáðèîíà è îðãàíîãåíåçà. Èçáûòî÷íà  íåîâàñêóë ðèçàöè  íàáëþäàåòñ  ïðè ðåâìàòîèäíîì
àðòðèòå, äèàáåòè÷åñêîé ðåòèíîïàòèè è â ïðîöåññå ðàçâèòè  îïóõîëåé (Folkman, Nat.
Med., 1995, 1, 27-31). Àíãèîãåíåç  âë åòñ  ñëîæíûì ìíîãîñòàäèéíûì ïðîöåññîì, êîòîðûé
âêëþ÷àåò àêòèâàöèþ, ìèãðàöèþ, ïðîëèôåðàöèþ è âûæèâàíèå ýíäîòåëèàëüíûõ êëåòîê.
Èíòåíñèâíûå èññëåäîâàíè  â îáëàñòè àíãèîãåíåçà îïóõîëåé â ïîñëåäíèå äâà äåñ òèëåòè 
óñòàíîâèëè ð ä òåðàïåâòè÷åñêèõ ìèøåíåé, âêëþ÷àþùèõ êèíàçû, ïðîòåàçû è èíòåãðèíû, ÷òî
ïðèâåëî ê îòêðûòèþ ìíîãèõ íîâûõ àíòè-àíãèîãåííûõ àãåíòîâ, âêëþ÷à  ðåöåïòîð,
ñîäåðæàùèé âñòðîåííûé äîìåí êèíàçû (KDR, èçâåñòíûé òàêæå êàê VEGFR-2, ðåöåïòîð-2
ôàêòîðà ðîñòà ñîñóäèñòîãî ýíäîòåëè ), èíãèáèòîðû, íåêîòîðûå èç êîòîðûõ â íàñòî ùåå
âðåì  íàõîä òñ  â ñòàäèè êëèíè÷åñêîé îöåíêè (Jekunen, et al., Cancer Treatment Rev.
1997, 23, 263-286.). Èíãèáèòîðû àíãèîãåíåçà ìîæíî èñïîëüçîâàòü â êà÷åñòâå îñíîâíûõ,
äîïîëíèòåëüíûõ è äàæå ïðåäóïðåæäàþùèõ ñðåäñòâ ïðè ïî âëåíèè èëè âîçîáíîâëåíèè
ðîñòà çëîêà÷åñòâåííûõ îïóõîëåé.

Íåêîòîðûå áåëêè, ó÷àñòâóþùèå â ñåãðåãàöèè õðîìîñîì è ñáîðêå âåðåòåí, áûëè
îáíàðóæåíû â äðîææàõ è ó äðîçîôèë. Ðàçðóøåíèå ýòèõ áåëêîâ ïðèâîäèò ê íàðóøåíèþ
ñåãðåãàöèè õðîìîñîì è ê îáðàçîâàíèþ îäíîïîë ðíûõ èëè ðàçðóøåííûõ âåðåòåí. Ê ýòèì
êèíàçàì îòíîñ òñ  IplI è Aurora êèíàçû èç S.cerevisiae è äðîçîôèë ñîîòâåòñòâåííî,
êîòîðûå íåîáõîäèìû äë  ðàçäåëåíè  öåíòðîñîì è ñåãðåãàöèè õðîìîñîì. Îäèí ãîìîëîã
äðîææåâûõ Ipll ÷åëîâåêà íåäàâíî áûë êëîíèðîâàí è îõàðàêòåðèçîâàí ðàçëè÷íûìè
ëàáîðàòîðè ìè. Ýòà êèíàçà, íàçâàííà  Aurora2, STK15 èëè BTAK, îòíîñèòñ  ê ñåìåéñòâó
ñåðèí/òðåîíèíêèíàç. Bischoff et al. ïîêàçàëè, ÷òî Aurora2  âë åòñ  îíêîãåííîé è
àìïëèôèöèðóåòñ  â êîëîðåêòàëüíûõ ðàêàõ ó ÷åëîâåêà (EMBO J, 1998, 17, 3052-3065). Îíà
òàêæå áûëà îáíàðóæåíà, íàïðèìåð, ïðè ðàêîâûõ çàáîëåâàíè õ, âêëþ÷àþùèõ
ýïèòåëèàëüíûå îïóõîëè, òàêèå êàê ðàê ìîëî÷íîé æåëåçû.

Ðåöåïòîð èíñóëèíîïîäîáíîãî ôàêòîðà ðîñòà òèïà 1 (IGF1R)  âë åòñ  òðàíñìåìáðàííûì
ðåöåïòîðîì òèðîçèíêèíàçû, êîòîðûé ñâ çûâàåòñ  ãëàâíûì îáðàçîì ñ IGF1, íî òàêæå è ñ
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IGF2 è èíñóëèíîì ñ ìåíüøèì ñðîäñòâîì. Ñâ çûâàíèå IGF1 ñ åãî ðåöåïòîðîì ïðèâîäèò ê
îëèãîìåðèçàöèè ðåöåïòîðîâ, àêòèâàöèè òèðîçèíêèíàçû, ìåæìîëåêóë ðíîìó ðåöåïòîðíîìó
àâòîôîñôîðèëèðîâàíèþ è ôîñôîðèëèðîâàíèþ êëåòî÷íûõ ñóáñòðàòîâ (äâóì  îñíîâíûìè
ñóáñòðàòàìè äë  íèõ  âë þòñ  IRS1 è Shc). Ëèãàíä-àêòèâèðîâàííûå IGF1R èíäóöèðóþò
ìèòîãåííóþ àêòèâíîñòü â íîðìàëüíûõ êëåòêàõ. Â íåêîòîðûõ êëèíè÷åñêèõ ñîîáùåíè õ
ïîä÷åðêèâàåòñ  âàæíà  ðîëü ñõåìû IGF-I â ðàçâèòèè îïóõîëåé ó ÷åëîâåêà: (i)
ñâåðõýêñïðåññè  IGF-I-R ÷àñòî îáíàðóæèâàåòñ  â ðàçëè÷íûõ îïóõîë õ (íàïðèìåð, ïðè ðàêå
ìîëî÷íîé æåëåçû, ðàêå òîëñòîé êèøêè, ðàêå ëåãêèõ, ðàêå êîæè, ïðè ñàðêîìå) è ÷àñòî
àññîöèèðóåòñ  ñ àãðåññèâíûì ôåíîòèïîì; (ii) âûñîêèå êîíöåíòðàöèè öèðêóëèðóþùèõ IGF1
õîðîøî êîððåëèðóþò ñ ðèñêîì âîçíèêíîâåíè  ðàêà ïðîñòàòû, ëåãêèõ è ìîëî÷íîé æåëåçû;
(iii) ýïèäåìèîëîãè÷åñêèå èññëåäîâàíè  ðàññìàòðèâàþò IGF1 àêñèñ êàê ôàêòîð
ïðåäðàñïîëîæåííîñòè â ïàòîãåíåçå ðàêà ìîëî÷íîé æåëåçû è ïðîñòàòû [Baserga R. The IGF-
I receptor in cancer research, Exp Cell Res. (1999) 253:1-6; Baserga R. The
contradictions of the JGF1-Receptor, Oncogene (2000) 19: 5574-81; Khandwala HM. et
al. The effects of IGFs on tumorigenesis è neoplastic growth, Endocrine Reviews
(2000) 21:215-44; Adams TE et al. Structure è function of the IGF 1 R, CMLS (2000) 57:
1050-93].

Â ìåæäóíàðîäíîé ïàòåíòíîé çà âêå PCT/US/00/15181, ïîäàííîé 2 èþí  2000, ðàñêðûò
ð ä 2-çàìåùåííûõ áåíçèìèäàçîëîâ, èíäîëîâ, áåíçîêñàçîëîâ è áåíçîòèàçîëîâ, êîòîðûå, êàê
ñîîáùàåòñ , ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  èíãèáèðîâàíè  ãèáåëè êëåòîê.

Àâòîðû îáíàðóæèëè íîâóþ ãðóïïó çàìåùåííûõ àçàèíäîëîâ, êîòîðûå îáëàäàþò öåííûìè
ôàðìàöåâòè÷åñêèìè ñâîéñòâàìè, â ÷àñòíîñòè ñïîñîáíîñòüþ èíãèáèðîâàòü ïðîòåèíêèíàçû,
áîëåå êîíêðåòíî, ñïîñîáíîñòüþ èíãèáèðîâàòü Syk êèíàçó, Aurora2, KDR, FAK è IGF1R.

Òàêèì îáðàçîì, â îäíîì àñïåêòå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ôàðìàöåâòè÷åñêèì
êîìïîçèöè ì, âêëþ÷àþùèì ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû (I):

ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, êàæäûé èç êîòîðûõ íåîá çàòåëüíî çàìåùåí

îäíîé èëè áîëåå ãðóïï, âûáðàííûõ èç àëêèëåíäèîêñè, àëêåíèëà, àëêåíèëîêñè, àëêèíèëà,
àðèëà, öèàíî, ãàëîãåíà, ãèäðîêñè, ãåòåðîàðèëà, ãåòåðîöèêëîàëêèëà, íèòðî, R4, -C(=O)-
R, -C(=O)-OR5, -C(=O)-NY1Y2, -NY1Y2, -N(R6)-C(=O)-R7, -N(R6)-C(=Î)-NY3Y4, -N(R6)-C(=O)-
OR7, -N(R6)-SO2-R7, -N(R6)-SO2-NY3Y4, -SO2-NY1Y2 è -Z2R;

R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, àöèë, öèàíî, ãàëîãåí, íèçøèé
àëêåíèë, -Z2R4, -SO2NY3Y4, -NY1Y2 èëè íèçøèé àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç àðèëà, öèàíî, ãåòåðîàðèëà, ãåòåðîöèêëîàëêèëà,
ãèäðîêñè, -Z2R4, -C(=O)-NY1Y2, -C(=Î)-R, -CO2R8, -NY3Y4, -N(R6)-C(=O)-R, -N(R6)-C(=O)-NY1Y
2, -N(R6)-C(=Î)-OR7, -N(R6)-SO2-R7, -N(R6)-SO2-NY3Y4, -SO2NY1Y2 è îäíîãî èëè áîëåå
àòîìîâ ãàëîãåíà;

R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, àðèë, öèàíî, ãàëîãåí, ãåòåðîàðèë, íèçøèé àëêèë, -Z2R4, -C(=
O)-OR5 èëè -C(=O)-NY3Y4;

R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë, öèêëîàëêèë, öèêëîàëêèëàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè
ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèë, êàæäûé èç êîòîðûõ íåîá çàòåëüíî çàìåùåí çàìåñòèòåëåì,
âûáðàííûì èç àðèëà, öèêëîàëêèëà, öèàíî, ãàëîãåíà, ãåòåðîàðèëà,
ãåòåðîöèêëîàëêèëà, -CHO (èëè èõ ïðîèçâîäíîãî 5-, 6- èëè 7-÷ëåííîãî öèêëè÷åñêîãî
àöåòàë ), -C(=O)-NY1Y2, -C(=O)-OR5, -NY1Y2, -N(R6)-C(=O)-R7, -N(R6)-C(=O)-NY3Y4, -N(R6)-
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SO2-R
7, -N(R6)-SO2-NY3Y4, -Z3R7 è îäíîé èëè áîëåå ãðóïï, âûáðàííûõ èç ãèäðîêñè,

àëêîêñè è êàðáîêñè;
R5 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, àëêèë, àëêåíèë, àðèë, àðèëàëêèë, ãåòåðîàðèë èëè

ãåòåðîàðèëàëêèë;
R6 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä èëè íèçøèé àëêèë;
R7 ïðåäñòàâë åò àëêèë, àðèë, àðèëàëêèë, öèêëîàëêèë, öèêëîàëêèëàëêèë, ãåòåðîàðèë,

ãåòåðîàðèëàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèë;
R8 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä èëè íèçøèé àëêèë;
R ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë; àëêåíèë; èëè àëêèë, öèêëîàëêèë,

öèêëîàëêèëàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèë, êàæäûé èç êîòîðûõ
íåîá çàòåëüíî çàìåùåí çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç àðèëà, öèêëîàëêèëà, öèàíî,
ãàëîãåíà, ãåòåðîàðèëà, ãåòåðîöèêëîàëêèëà, -CHO (èëè èõ ïðîèçâîäíîãî 5-, 6- èëè 7-
÷ëåííîãî öèêëè÷åñêîãî àöåòàë ); -C(=O)-NY1Y2, -C(=O)-OR5, -NY1Y2, -N(R6)-C(=
O)-R7, -N(R6)-C(=O)-NY3Y4, -N(R6)-SO2-R7, -N(R6)-SO2-NY3Y4, -Z3R7 è îäíîé èëè áîëåå
ãðóïï, âûáðàííûõ èç ãèäðîêñè, àëêîêñè è êàðáîêñè;

X1 ïðåäñòàâë åò N, CH, C-àðèë, C-ãåòåðîàðèë, C-ãåòåðîöèêëîàëêèë, C-
ãåòåðîöèêëîàëêåíèë, C-ãàëîãåí, C-CN, C-R4, C-NY1Y2, C-OH, C-Z2R, C-C(=O)-R, C-C(=O)-
OR5, C-C(=O)-NY1Y2, C-N(R8)-C(=O)-R, C-N(R6)-C(=Î)-OR7, C-N(R6)-C(=Î)-NY3Y4, C-N(R6)-
SO2-NY3Y4, C-N(R6)-SO2-R, C-SO2-NY3Y4, C-NO2 èëè Ñ-àëêåíèë èëè C-àëêèíèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå ãðóïïàìè, âûáðàííûìè èç àðèëà, öèàíî,
ãàëîãåíà, ãèäðîêñè, ãåòåðîàðèëà, ãåòåðîöèêëîàëêèëà, íèòðî, -C(=O)-NY1Y2, -C(=O)-
OR5, -NY1Y2, -N(R6)-C(=O)-R7, -N(R6)-C(=O)-NY3Y4, -N(R6)-C(=O)-OR7, -N(R6)-
SO2-R

7, -N(R6)-SO2-NY3Y4, -SO2-NY1Y2 è -Z2R4;

Y1 è Y2 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò âîäîðîä, àëêåíèë, àðèë, öèêëîàëêèë, ãåòåðîàðèë èëè
àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå ãðóïïàìè, âûáðàííûìè èç àðèëà,
ãàëîãåíà, ãåòåðîàðèëà, ãåòåðîöèêëîàëêèëà, ãèäðîêñè, -C(=O)-NY3Y4, -C(=O)-
OR5, -NY3Y4, -N(R6)-C(=O)-R7, -N(R6)-C(=O)-NY3Y4, -N(R6)-SO2-R

7, -N(R6)-SO2-NY3Y4 è
OR7; èëè ãðóïïà -NY1Y2 ìîæåò îáðàçîâûâàòü öèêëè÷åñêèé àìèí;

Y3 è Y4 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò âîäîðîä, àëêåíèë, àëêèë, àðèë, àðèëàëêèë,
öèêëîàëêèë, ãåòåðîàðèë èëè ãåòåðîàðèëàëêèë; èëè ãðóïïà -NY3Y4 ìîæåò îáðàçîâûâàòü
öèêëè÷åñêèé àìèí;

Z1 ïðåäñòàâë åò O èëè S;
Z2 ïðåäñòàâë åò O èëè S(O)n;
Z3 ïðåäñòàâë åò O, S(O)n, NR6;
n îçíà÷àåò íîëü èëè öåëîå ÷èñëî 1 èëè 2;
èëè ñîîòâåòñòâóþùèå èõ N-îêñèäû, ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, áèîèçîñòåðû êèñëîòû,

ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè èëè ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé; è
èõ N-îêñèäû, ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû è áèîèçîñòåðû êèñëîòû; âìåñòå ñ îäíèì èëè áîëåå
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûìè íîñèòåë ìè èëè ýêñöèïèåíòàìè.

Â äðóãîì àñïåêòå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû (I), êàê
îïðåäåëåíî âûøå, íî èñêëþ÷à  ñîåäèíåíè , ïåðå÷èñëåííûå íèæå:

2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
2-(4-áðîìôåíèë)-3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
ìåòèëîâûé ýôèð 4-(3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)áåíçîéíîé êèñëîòû,
2-(4-õëîðôåíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
2-(4-ìåòîêñèôåíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
5-ìåòèë-2-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
4-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
2-ïèðèäèí-3-èë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
4-(3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)áåíçîéíóþ êèñëîòó,
2-(4-ìåòîêñèôåíèë)-3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
2-(4-ìåòèëôåíèë)-3-ìåòèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,

Ñòðàíèöà: 8

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

èçîïðîïèëîâûé ýôèð 4-(3-ìåòèë-1Í-ïèððîëî{2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)áåíçîéíîé êèñëîòû,
2-ôåíèë-3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
5-áðîì-2-ôåíèë-3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
6-õëîð-2-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
6-õëîð-4-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
4-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-èëêàðáîêñàëüäåãèä,
2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-èëàöåòîíèòðèë,
2-ôåíèë-3-ïðîï-1-åíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
4-ìåòèë-2-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-èëêàðáîêñàëüäåãèä,
äèìåòèë(2-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-èëìåòèë)àìèí,
2,2'-äèôåíèë-1H,1'H-[3,3']áè[ïèððîëî(2,3-b]ïèðèäèíèë],
2-(2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-èë)àöåòàìèä,
3-àëëèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
(2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-èë)àöåòîíèòðèë,
2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-êàðáàëüäåãèä,
3-ìîðôîëèí-4-èëìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
N-[2-(2-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-3-èë)ýòèë]àöåòàìèä,
6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí,
6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí,
6-(4-õëîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí,
6-(2-õëîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí,
3-ìåòèë-6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí,
2-ìåòèë-6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí è
7-ìåòèë-6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí.
Ïîäðàçóìåâàåòñ , ÷òî â îïèñàíèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  òåðìèí "ñîåäèíåíè 

íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè " è ýêâèâàëåíòíûå âûðàæåíè  âêëþ÷àþò ñîåäèíåíè  îáùåé
ôîðìóëû (1), êàê áûëî îïðåäåëåíî âûøå, ïðè÷åì ýòî âûðàæåíèå âêëþ÷àåò
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû, íàïðèìåð
ãèäðàòû, åñëè ýòî ñîîòâåòñòâóåò êîíòåêñòó. Àíàëîãè÷íî ññûëêè íà ïðîìåæóòî÷íûå
ñîåäèíåíè  íåçàâèñèìî îò òîãî, çà âëåíû îíè ñàìè èëè íåò, âêëþ÷àþò èõ ñîëè è
ñîëüâàòû, åñëè ýòî ñîîòâåòñòâóåò êîíòåêñòó. Â öåë õ óòî÷íåíè , åñëè ýòî ñîîòâåòñòâóåò
êîíòåêñòó, ïðåäñòàâëåíû êîíêðåòíûå ïðèìåðû, íî ýòè ïðèìåðû  âë þòñ  ïðîñòî
èëëþñòðàòèâíûìè è íå ïðåäïîëàãàþò èñêëþ÷åíè  äðóãèõ, åñëè îíè ñîîòâåòñòâóþò
êîíòåêñòó.

Â òîì ñìûñëå, êàê èñïîëüçîâàíî âûøå è äàëåå âî âñåì îïèñàíèè èçîáðåòåíè ,
âñòðå÷àþùèåñ  òåðìèíû, åñëè íåò äðóãèõ óêàçàíèé, èìåþò ñëåäóþùèå çíà÷åíè :

"Ïàöèåíò" âêëþ÷àåò êàê ÷åëîâåêà, òàê è äðóãèõ ìëåêîïèòàþùèõ.
"Áèîèçîñòåðà êèñëîòû" îçíà÷àåò ãðóïïó, êîòîðà  èìååò õèìè÷åñêîå èëè ôèçè÷åñêîå

ñõîäñòâî è îáëàäàåò àíàëîãè÷íûìè áèîëîãè÷åñêèìè ñâîéñòâàìè ñ êàðáîêñèëüíîé ãðóïïîé
(ñì. Lipinski, Annual Reports in Medicinal Chemistry, 1986, 21, p 283 "Bioisosterism
In Drug Design"; Yun, Hwdhak Sekye, 1993, 33, pages 576-579 "Application Of
Bioisosterism To New Drug Design"; Zhao, Huaxue Tongbao, 1995, pages 34-38
"Bioisosteric Replacement and Development Of Lead Compounds In Drug Design"; Graham,
Theochem, 1995, 343, pages 105-109 "Theoretical Studies Applied To Drug Design: ab
initio Electronic Distributions In Bioisosteres"). Ïðèìåðû ïîäõîä ùèõ áèîèçîñòåð
êèñëîò âêëþ÷àþò: -C(=O)-NHOH, -C(=Î)-CH2OH, -C(=O)CH2SH, -C(=O)-NH-CN, ñóëüôî,
ôîñôîíî, àëêèëñóëüôîíèëêàðáàìîèë, òåòðàçîëèë, àðèëñóëüôîíèëêàðáàìîèë,
ãåòåðîàðèëñóëüôîíèëêàðáàìîèë, N-ìåòîêñèêàðáàìîèë, 3-ãèäðîêñè-3-öèêëîáóòåí-1,2-äèîí,
3,5-äèîêñî-1,2,4-îêñàäèàçîëèäèíèë èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèå ôåíîëû, òàêèå êàê 3-
ãèäðîêñèèçîêñàçîëèë è 3-ãèäðîêñè-1-ìåòèëïèðàçîëèë.

"Àöèë" îçíà÷àåò H-CO- èëè àëêèë-CO-ãðóïïó, â êîòîðîé àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå çíà÷åíè .

"Àöèëàìèíî" ïðåäñòàâë åò àöèë-NH-ãðóïïó, ãäå àöèë èìååò óêàçàííûå çíà÷åíè .
"Àëêåíèë" îçíà÷àåò àëèôàòè÷åñêóþ óãëåâîäîðîäíóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ óãëåðîä-
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óãëåðîä äâîéíóþ ñâ çü, êîòîðà  ìîæåò áûòü íåðàçâåòâëåííîé èëè ðàçâåòâëåííîé,
ñîäåðæàùåé îò îêîëî 2 äî îêîëî 15 àòîìîâ óãëåðîäà â öåïè. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
àëêåíèëüíûå ãðóïïû ñîäåðæàò îò 2 äî îêîëî 12 àòîìîâ óãëåðîäà â öåïè; è áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 2 äî îêîëî 6 àòîìîâ óãëåðîäà (íàïðèìåð, 2-4 àòîìà óãëåðîäà) â
öåïè. Òåðìèí "ðàçâåòâëåííûé" â òîì ñìûñëå, êàê îí èñïîëüçîâàí, è âî âñåì òåêñòå
îçíà÷àåò, ÷òî îäíà èëè áîëåå íèçøèõ àëêèëüíûõ ãðóïï, òàêèõ êàê ìåòèë, ýòèë èëè
ïðîïèë, ïðèñîåäèíåíû ê ëèíåéíîé öåïè; â äàííîì ñëó÷àå ê ëèíåéíîé àëêåíèëüíîé öåïè.
"Íèçøèé àëêåíèë" îçíà÷àåò îò îêîëî 2 äî îêîëî 4 àòîìîâ óãëåðîäà â öåïè, êîòîðà  ìîæåò
áûòü íåðàçâåòâëåííîé èëè ðàçâåòâëåííîé. Ïðèìåðû àëêåíèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò ýòåíèë,
ïðîïåíèë, í-áóòåíèë, èçîáóòåíèë, 3-ìåòèëáóò-2-åíèë, í-ïåíòåíèë, ãåïòåíèë, îêòåíèë,
öèêëîãåêñèëáóòåíèë è äåöåíèë.

"Àëêåíèëîêñè" ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêåíèë-O-ãðóïïó, ãäå àëêåíèë èìååò óêàçàííûå
âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû àëêåíèëîêñèãðóïï âêëþ÷àþò àëëèëîêñè.

"Àëêîêñè" îçíà÷àåò àëêèë-O-ãðóïïó, â êîòîðîé àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè . Ïðèìåðû àëêîêñèãðóïï âêëþ÷àþò äèôòîðìåòîêñè, ìåòîêñè, òðèôòîðìåòîêñè,
ýòîêñè, í-ïðîïîêñè, èçîïðîïîêñè, í-áóòîêñè è ãåïòîêñè.

"Àëêîêñèêàðáîíèë" îçíà÷àåò àëêèë-O-CO-ãðóïïó, â êîòîðîé àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû àëêîêñèêàðáîíèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò ìåòîêñè- è
ýòîêñèêàðáîíèë.

"Àëêèë" îçíà÷àåò, åñëè íåò äðóãèõ óêàçàíèé, àëèôàòè÷åñêóþ óãëåâîäîðîäíóþ ãðóïïó,
êîòîðà  ìîæåò áûòü íåðàçâåòâëåííîé èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, ñîäåðæàùåé îò îêîëî 1 äî
îêîëî 15 àòîìîâ óãëåðîäà â öåïè, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîé îäíèì èëè áîëåå àòîìîâ
ãàëîãåíà. Êîíêðåòíûå àëêèëüíûå ãðóïïû ñîäåðæàò îò 1 äî îêîëî 6 àòîìîâ óãëåðîäà.
"Íèçøèé àëêèë" êàê ãðóïïà èëè ÷àñòü íèçøåé àëêîêñè, íèçøåé àëêèëòèî, íèçøåé
àëêèëñóëüôèíèëüíîé èëè íèçøåé àëêèëñóëüôîíèëüíîé ãðóïïû îçíà÷àåò, åñëè íåò äðóãèõ
óêàçàíèé, àëèôàòè÷åñêóþ óãëåâîäîðîäíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò áûòü íåðàçâåòâëåííîé
èëè ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, ñîäåðæàùåé îò 1 äî îêîëî 4 àòîìîâ óãëåðîäà â öåïè. Ïðèìåðû
àëêèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë, âòîð-áóòèë, òðåò-
áóòèë, í-ïåíòèë, 3-ïåíòèë, ãåïòèë, îêòèë, íîíèë, äåöèë è äîäåöèë. Ïðèìåðû àëêèëüíûõ
ãðóïï, çàìåùåííûõ îäíèì èëè áîëåå àòîìîâ ãàëîãåíà, âêëþ÷àþò òðèôòîðìåòèë.

"Àëêèëåí" îçíà÷àåò àëèôàòè÷åñêèé äâóõâàëåíòíûé ðàäèêàë, ïîëó÷åííûé èç
íåðàçâåòâëåííîé èëè ðàçâåòâëåííîé àëêèëüíîé ãðóïïû, â êîòîðîé àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû àëêèëåíîâûõ ðàäèêàëîâ âêëþ÷àþò ìåòèëåí, ýòèëåí è
òðèìåòèëåí.

"Àëêèëåíäèîêñè" îçíà÷àåò -Î-àëêèëåí-O-ãðóïïó, â êîòîðîé àëêèëåí èìååò óêàçàííûå
âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû àëêèëåíäèîêñèãðóïï âêëþ÷àþò ìåòèëåíäèîêñè è ýòèëåíäèîêñè.

"Àëêèëñóëüôèíèë" îçíà÷àåò àëêèë-SO-ãðóïïó, â êîòîðîé àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè àëêèëñóëüôèíèëüíûìè ãðóïïàìè  âë þòñ 
òå, â êîòîðûõ àëêèëüíà  ãðóïïà ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-4àëêèë.

"Àëêèëñóëüôîíèë" îçíà÷àåò àëêèë-SO2-ãðóïïó, â êîòîðîé àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè àëêèëñóëüôîíèëüíûìè ãðóïïàìè  âë þòñ 
òå, â êîòîðûõ àëêèëüíà  ãðóïïà ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-4àëêèë.

"Àëêèëñóëüôîíèëêàðáàìîèë" îçíà÷àåò àëêèë-SO2-NH-C(=O)-ãðóïïó, â êîòîðîé
àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè
àëêèëñóëüôîíèëêàðáàìîèëüíûìè ãðóïïàìè  âë þòñ  òå, â êîòîðûõ àëêèëüíà  ãðóïïà
ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ1-4àëêèë.

"Àëêèëòèî" îçíà÷àåò àëêèë-S-ãðóïïó, â êîòîðîé àëêèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè . Ïðèìåðû àëêèëòèî ãðóïï âêëþ÷àþò ìåòèëòèî, ýòèëòèî, èçîïðîïèëòèî è ãåïòèëòèî.

"Àëêèíèë" îçíà÷àåò àëèôàòè÷åñêóþ óãëåâîäîðîäíóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ óãëåðîä-
óãëåðîäíóþ òðîéíóþ ñâ çü, ïðè÷åì ýòà ãðóïïà ìîæåò áûòü íåðàçâåòâëåííîé èëè
ðàçâåòâëåííîé öåïüþ, ñîäåðæàùåé îò îêîëî 2 äî îêîëî 15 àòîìîâ óãëåðîäà â öåïè.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå àëêèíèëüíûå ãðóïïû ñîäåðæàò îò 2 äî îêîëî 12 àòîìîâ óãëåðîäà â öåïè;
è áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 2 äî îêîëî 6 àòîìîâ óãëåðîäà (íàïðèìåð, 2-4 àòîìà
óãëåðîäà) â öåïè. Ïðèìåðû àëêèíèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò ýòèíèë, ïðîïèíèë, í-áóòèíèë,
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èçîáóòèíèë, 3-ìåòèëáóò-2-èíèë è í-ïåíòèíèë.
"Àðîèë" îçíà÷àåò àðèë-CO-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå

çíà÷åíè . Ïðèìåðû àðîèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò áåíçîèë è 1- è 2-íàôòîèë.
"Àðîèëàìèíî" îçíà÷àåò àðîèë-NH-ãðóïïó, ãäå àðîèë èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .
"Àðèë" êàê ãðóïïà èëè ÷àñòü ãðóïïû îçíà÷àåò: (i) íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé

ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè ïîëèöèêëè÷åñêèé àðîìàòè÷åñêèé êàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò îò
îêîëî 6 äî îêîëî 14 àòîìîâ óãëåðîäà, òàêîé êàê ôåíèë èëè íàôòèë; èëè (ii)
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ÷àñòè÷íî íàñûùåííûé ïîëèöèêëè÷åñêèé àðîìàòè÷åñêèé
êàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò, â êîòîðîì àðèëüíà  è öèêëîàëêèëüíà  èëè öèêëîàëêåíèëüíà 
ãðóïïà êîíäåíñèðîâàíû âìåñòå ñ îáðàçîâàíèåì öèêëè÷åñêîé ñòðóêòóðû, òàêîé êàê
òåòðàãèäðîíàôòèëüíîå, èíäåíèëüíîå èëè èíäàíèëüíîå êîëüöî. Çà èñêëþ÷åíèåì ñëó÷àåâ,
êîãäà äàíû äðóãèå îïðåäåëåíè , àðèëüíûå ãðóïïû ìîãóò áûòü çàìåùåíû îäíèì èëè áîëåå
çàìåñòèòåë ìè àðèëüíûõ ãðóïï, êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâû èëè ðàçëè÷íû, ãäå
âûðàæåíèå "çàìåñòèòåëü àðèëüíîé ãðóïïû" âêëþ÷àåò, íàïðèìåð, àöèë, àöèëàìèíî, àëêîêñè,
àëêîêñèêàðáîíèë, àëêèëåíäèîêñè, àëêèëñóëüôèíèë, àëêèëñóëüôîíèë, àëêèëòèî, àðîèë,
àðîèëàìèíî, àðèë, àðèëàëêèëîêñè, àðèëàëêèëîêñèêàðáîíèë, àðèëàëêèëòèî, àðèëîêñè,
àðèëîêñèêàðáîíèë, àðèëñóëüôèíèë, àðèëñóëüôîíèë, àðèëòèî, êàðáîêñè (èëè áèîèçîñòåðà
êèñëîòû), öèàíî, ãàëîãåí, ãåòåðîàðîèë, ãåòåðîàðèë, ãåòåðîàðèëàëêèëîêñè,
ãåòåðîàðîèëàìèíî, ãåòåðîàðèëîêñè, ãèäðîêñè, íèòðî,
òðèôòîðìåòèë, -NY3Y4, -CONY3Y4, -SO2NY3Y4, -NY3-C(=O)àëêèë, -NY3SO2àëêèë èëè àëêèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèëîì, ãåòåðîàðèëîì, ãèäðîêñè, èëè -NY3Y4.

"Àðèëàëêèë" îçíà÷àåò àðèëàëêèëüíóþ ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíûé è àëêèëüíûé
ôðàãìåíòû èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíûå àðèëàëêèëüíûå ãðóïïû
ñîäåðæàò Ñ1-4àëêèëüíûé ôðàãìåíò. Ïðèìåðû àðèëàëêèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò áåíçèë, 2-
ôåíåòèë è íàôòàëèíìåòèë.

"Àðèëàëêèëîêñè" îçíà÷àåò àðèëàëêèë-O-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëàëêèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû àðèëàëêèëîêñèãðóïï âêëþ÷àþò áåíçèëîêñè è 1- èëè 2-
íàôòàëèíìåòîêñè.

"Àðèëàëêèëîêñèêàðáîíèë" îçíà÷àåò àðèëàëêèë-O-CO-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëàëêèë èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðîì àðèëàëêèëîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïû  âë åòñ 
áåíçèëîêñèêàðáîíèë.

"Àðèëàëêèëòèî" îçíà÷àåò àðèëàëêèë-S-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëàëêèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðîì àðèëàëêèëòèî ãðóïïû  âë åòñ  áåíçèëòèî.

"Àðèëîêñè" îçíà÷àåò àðèë-O-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíà  ãðóïïà èìåþò óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè . Ïðèìåðû àðèëîêñèãðóïï âêëþ÷àþò ôåíîêñè è íàôòîêñè, êàæäà  èç êîòîðûõ
íåîá çàòåëüíî çàìåùåíà.

"Àðèëîêñèêàðáîíèë" îçíà÷àåò àðèë-O-C(=O)-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû àðèëîêñèêàðáîíèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò
ôåíîêñèêàðáîíèë è íàôòîêñèêàðáîíèë.

"Àðèëñóëüôèíèë" îçíà÷àåò àðèë-SO-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå
âûøå çíà÷åíè .

"Àðèëñóëüôîíèë" îçíà÷àåò àðèë-SO2-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíà  ãðóïïà èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .

"Àðèëñóëüôîíèëêàðáàìîèë" îçíà÷àåò àðèë-SO2-NH-C(=O)-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíà 
ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .

"Àðèëòèî" îçíà÷àåò àðèë-S-ãðóïïó, â êîòîðîé àðèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè . Ïðèìåðû àðèëòèî ãðóïï âêëþ÷àþò ôåíèëòèî è íàôòèëòèî.

"Àçàãåòåðîàðèë" îçíà÷àåò àðîìàòè÷åñêèé êàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò, ñîäåðæàùèé îò
îêîëî 5 äî îêîëî 10 ÷ëåíîâ êîëüöà, â êîòîðîì îäèí èç ÷ëåíîâ êîëüöà ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àçîò, à äðóãîé ÷ëåí êîëüöà âûáðàí èç óãëåðîäà, êèñëîðîäà, ñåðû è àçîòà. Ïðèìåðû
àçàãåòåðîàðèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò áåíçèìèäàçîëèë, èìèäàçîëèë, èíäàçîëèíèë, èíäîëèë,
èçîõèíîëèíèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèíèë, ïèððîëèë, õèíîëèíèë, õèíàçîëèíèë è
òåòðàãèäðîèíäîëèçèíèë.

"Öèêëè÷åñêèé àìèí" îçíà÷àåò 3-8 ÷ëåííóþ ìîíîöèêëè÷åñêóþ öèêëîàëêèëüíóþ êîëüöåâóþ
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ñèñòåìó, ãäå îäèí èç àòîìîâ óãëåðîäà êîëüöà çàìåíåí àçîòîì, è êîòîðà  (i) ìîæåò äàëåå
ñîäåðæàòü ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãåòåðîàòîì, âûáðàííóþ èç O, S, SO2 èëè NY7 (ãäå Y7

ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, àëêèë, àðèë, àðèëàëêèë, -C(=O)-R7 -C(=O)-OR7 èëè -SO2R
7); è

(ii) ìîæåò áûòü êîíäåíñèðîâàíà ñ äîïîëíèòåëüíûì àðèëüíûì (íàïðèìåð, ôåíèëîì),
ãåòåðîàðèëüíûì (íàïðèìåð, ïèðèäèëîì), ãåòåðîöèêëîàëêèëüíûì èëè öèêëîàëêèëüíûì
êîëüöàìè ñ îáðàçîâàíèåì áèöèêëè÷åñêîé èëè òðèöèêëè÷åñêîé êîëüöåâîé ñèñòåìû. Ïðèìåðû
öèêëè÷åñêèõ àìèíîâ âêëþ÷àþò ïèððîëèäèí, ïèïåðèäèí, ìîðôîëèí, ïèïåðàçèí, èíäîëèí,
ïèðèíäîëèí, òåòðàãèäðîõèíîëèí è ïîäîáíûå ãðóïïû.

"Öèêëîàëêåíèë" îçíà÷àåò íåàðîìàòè÷åñêóþ ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè ïîëèöèêëè÷åñêóþ
êîëüöåâóþ ñèñòåìó, ñîäåðæàùóþ, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíó óãëåðîä-óãëåðîäíóþ äâîéíóþ
ñâ çü, è ñîäåðæàùóþ îò îêîëî 3 äî îêîëî 10 àòîìîâ óãëåðîäà. Ïðèìåðû ìîíîöèêëè÷åñêèõ
öèêëîàëêåíèëüíûõ êîëåö âêëþ÷àþò öèêëîïåíòåíèë, öèêëîãåêñåíèë è öèêëîãåïòåíèë.

"Öèêëîàëêèë" îçíà÷àåò íàñûùåííóþ ìîíîöèêëè÷åñêóþ èëè áèöèêëè÷åñêóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, ñîäåðæàùóþ îò îêîëî 3 äî îêîëî 10 àòîìîâ óãëåðîäà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííóþ
îêñî. Ïðèìåðû ìîíîöèêëè÷åñêèõ öèêëîàëêèëüíûõ êîëåö âêëþ÷àþò Ñ3-8öèêëîàëêèëüíûå
êîëüöà, òàêèå êàê öèêëîïðîïèë, öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë è öèêëîãåïòèë.

"Öèêëîàëêèëàëêèë" îçíà÷àåò öèêëîàëêèëàëêèëüíóþ ãðóïïó, â êîòîðîé öèêëîàëêèëüíûé è
àëêèëüíûé ôðàãìåíòû èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû ìîíîöèêëè÷åñêèõ
öèêëîàëêèëàëêèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò öèêëîïðîïèëìåòèë, öèêëîïåíòèëìåòèë,
öèêëîãåêñèëìåòèë è öèêëîãåïòèëìåòèë.

"Ãàëîãåí" îçíà÷àåò ôòîð, õëîð, áðîì èëè éîä. Ïðåäïî÷òèòåëüíû ôòîð è õëîð.
"Ãåòåðîàðîèë" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-C(=Î)-ãðóïïó, â êîòîðîé ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà

èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû ãåòåðîàðèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò
ïèðèäèëêàðáîíèë.

"Ãåòåðîàðîèëàìèíî" îçíà÷àåò ãåòåðîàðîèë-NH-ãðóïïó, â êîòîðîé ãåòåðîàðèëüíûé
ôðàãìåíò èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .

"Ãåòåðîàðèë" êàê ãðóïïà èëè ÷àñòü ãðóïïû îçíà÷àåò: (i) íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
àðîìàòè÷åñêèé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè ïîëèöèêëè÷åñêèé îðãàíè÷åñêèé ôðàãìåíò,
ñîäåðæàùèé îò îêîëî 5 äî îêîëî 10 ÷ëåíîâ â êîëüöå, â êîòîðîì îäèí èëè áîëåå ÷ëåíîâ
êîëüöà ïðåäñòàâë åò(ïðåäñòàâë þò) ýëåìåíò(ýëåìåíòû), îòëè÷àþùèåñ  îò óãëåðîäà,
íàïðèìåð àçîò, êèñëîðîä èëè ñåðó, (ïðèìåðû òàêèõ ãðóïï âêëþ÷àþò ãðóïïû
áåíçèìèäàçîëèëà, áåíçòèàçîëèëà, ôóðèëà, èìèäàçîëèëà, èíäîëèëà, èíäîëèçèíèëà,
èçîõàçîëèëà, èçîõèíîëèíèëà, èçîòèàçîëèëà, îêñàäèàçîëèëà, ïèðàçèíèëà, ïèðèäàçèíèëà,
ïèðàçîëèëà, ïèðèäèëà, ïèðèìèäèíèëà, ïèððîëèëà, õèàçîëèíèëà, õèíîëèíèëà, 1,3,4-
òèàäèàçîëèëà, òèàçîëèëà, òèåíèëà è òðèàçîëèëà, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûå îäíîé èëè
áîëåå ãðóïïàìè àðèëüíûõ çàìåñòèòåëåé, êàê óêàçàíî âûøå, åñëè òîëüêî íåò äðóãèõ
óêàçàíèé); (ii) íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ÷àñòè÷íî íàñûùåííûé ïîëèöèêëè÷åñêèé
ãåòåðîêàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò, â êîòîðîì ãåòåðîàðèëüíà  è öèêëîàëêèëüíà  èëè
öèêëîàëêåíèëüíà  ãðóïïû êîíäåíñèðîâàíû äðóã ñ äðóãîì ñ îáðàçîâàíèåì öèêëè÷åñêîé
ñòðóêòóðû (ïðèìåðû òàêèõ ãðóïï âêëþ÷àþò ïèðèíäàíèëüíûå ãðóïïû, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûå îäíèì èëè áîëåå "çàìåñòèòåë ìè àðèëüíûõ ãðóïï", êàê óêàçàíî âûøå, åñëè
òîëüêî íåò äðóãèõ îïðåäåëåíèé). Íåîá çàòåëüíûå çàìåñòèòåëè âêëþ÷àþò îäèí èëè áîëåå
"çàìåñòèòåëåé àðèëüíûõ ãðóïï", êàê óêàçàíî âûøå, åñëè òîëüêî íåò äðóãèõ îïðåäåëåíèé.

"Ãåòåðîàðèëàëêèë" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèëàëêèëüíóþ ãðóïïó, â êîòîðîé ãåòåðîàðèëüíûé è
àëêèëüíûé ôðàãìåíòû èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
ãåòåðîàðèëàëêèëüíûå ãðóïïû ñîäåðæàò Ñ1-4àëêèëüíûé ôðàãìåíò. Ïðèìåðû
ãåòåðîàðèëàëêèëüíûõ ãðóïï âêëþ÷àþò ïèðèäèëìåòèë.

"Ãåòåðîàðèëàëêèëîêñè" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèëàëêèë-O-ãðóïïó, â êîòîðîé
ãåòåðîàðèëàëêèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû
ãåòåðîàðèëîêñèãðóïï âêëþ÷àþò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ïèðèäèëìåòîêñè.

"Ãåòåðîàðèëîêñè" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-O-ãðóïïó, â êîòîðîé ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà
èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ïðèìåðû ãåòåðîàðèëîêñèãðóïï âêëþ÷àþò íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé ïèðèäèëîêñè.

"Ãåòåðîàðèëñóëüôîíèëêàðáàìîèë" îçíà÷àåò ãåòåðîàðèë-SO2-NH-C(=O)-ãðóïïó, â

Ñòðàíèöà: 12

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

êîòîðîé ãåòåðîàðèëüíà  ãðóïïà èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .
"Ãåòåðîöèêëîàëêåíèë" îçíà÷àåò öèêëîàëêåíèëüíóþ ãðóïïó, êîòîðà  ñîäåðæèò îäèí èëè

áîëåå ãåòåðîàòîìîâ, èëè ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ ãåòåðîàòîì, âûáðàííóþ èç O, S è NY7.
"Ãåòåðîöèêëîàëêèë" îçíà÷àåò: (i) öèêëîàëêèëüíóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ îò îêîëî 3 äî 7

÷ëåíîâ â êîëüöå, êîòîðîå ñîäåðæèò îäèí èëè áîëåå ãåòåðîàòîìîâ èëè ñîäåðæàùèõ
ãåòåðîàòîì ãðóïï, âûáðàííûõ èç O, S è NY7, è ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåíî îêñî;
(ii) ÷àñòè÷íî íàñûùåííûé ïîëèöèêëè÷åñêèé ãåòåðîêàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò, â êîòîðîì
àðèëüíîå (èëè ãåòåðîàðèëüíîå) êîëüöî, êàæäîå íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîå îäíèì èëè
áîëåå "çàìåñòèòåë ìè àðèëüíûõ ãðóïï", è ãåòåðîöèêëîàëêèëüíà  ãðóïïà êîíäåíñèðîâàíû
âìåñòå ñ îáðàçîâàíèåì öèêëè÷åñêîé ñòðóêòóðû. (Ïðèìåðû òàêèõ ãðóïï âêëþ÷àþò ãðóïïû
õðîìàíèëà, äèãèäðîáåíçîôóðàíèëà, èíäîëèíèëà è ïèðèíäîëèíèëà.)

"Ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèë" îçíà÷àåò ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèëüíóþ ãðóïïó, â êîòîðîé
ãåòåðîöèêëîàëêèëüíûå è àëêèëüíûå ôðàãìåíòû èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè .

"Ïðîëåêàðñòâåííà  ôîðìà" îçíà÷àåò ñîåäèíåíèå, êîòîðîå ïðåâðàùàåòñ  in vivo â
ðåçóëüòàòå ìåòàáîëèçìà (íàïðèìåð, â ðåçóëüòàòå ãèäðîëèçà) â ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I),
âêëþ÷à  åãî N-îêñèäû. Íàïðèìåð, ñëîæíûé ýôèð ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèé
ãèäðîêñèãðóïïó, â ðåçóëüòàòå ãèäðîëèçà in vivo ìîæåò áûòü ïðåâðàùåí â èñõîäíóþ
ìîëåêóëó. Àëüòåðíàòèâíî, ñëîæíûé ýôèð ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèé
êàðáîêñèãðóïïó, ìîæåò áûòü ïðåâðàùåí â ðåçóëüòàòå ãèäðîëèçà in vivo â èñõîäíóþ
ìîëåêóëó.

Ïîäõîä ùèìè ñëîæíûìè ýôèðàìè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ ãèäðîêñèãðóïïó,
 âë þòñ , íàïðèìåð, àöåòàòû, öèòðàòû, ëàêòàòû, òàðòðàòû, ìàëîíàòû, îêñàëàòû,
ñàëèöèëàòû, ïðîïèîíàòû, ñóêöèíàòû, ôóìàðàòû, ìàëåàòû, ìåòèëåí-

áèñ-β-ãèäðîêñèíàôòîëàòû, 2,5-äèãèäðîêñèáåíçîàòû, 2-ãèäðîêñèýòàíñóëüôîíàòû, äè-ï-
òîëóîëòàðòðàòû, ìåòàíñóëüôîíàòû, ýòàíñóëüôîíàòû, áåíçîëñóëüôîíàòû, ï-
òîëóîëñóëüôîíàòû, öèêëîãåêñèëñóëüôàìàòû è ñëîæíûå ýôèðû õèííîé êèñëîòû.

Ïîäõîä ùèìè ñëîæíûìè ýôèðàìè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèìè
êàðáîêñèãðóïïó,  âë þòñ , íàïðèìåð, ðàñêðûòûå â ïóáëèêàöèè F.J.Leinweber, Drug Metab.
Res., 1987, 18, page 379.

Ïîäõîä ùèå ñëîæíûå ýôèðû ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ êàê êàðáîêñèãðóïïó,
òàê è ãèäðîêñèãðóïïó â ôðàãìåíòå -L1-Y, âêëþ÷àþò ëàêòîíû, îáðàçîâàííûå ïðè óòðàòå âîäû
ìåæäó óêàçàííûìè êàðáîêñè- è ãèäðîêñèãðóïïàìè. Ïðèìåðû òàêèõ ëàêòîíîâ âêëþ÷àþò
êàïðîëàêòîíû è áóòèðîëàêòîíû.

Îñîáåííî ïîäõîä ùèé êëàññ ñëîæíûõ ýôèðîâ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ
ãèäðîêñèãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü èç ôðàãìåíòîâ êèñëîò, âûáðàííûõ èç òåõ, ÷òî ðàñêðûòû
Bundgaard et. al., J. Med. Chem., 1989, 32, page 2503-2507, è âêëþ÷àþò çàìåùåííûå
(àìèíîìåòèë)áåíçîàòû, íàïðèìåð äèàëêèëàìèíîìåòèëáåíçîàòû, â êîòîðûõ äâå àëêèëüíûå
ãðóïïû ìîãóò áûòü ñîåäèíåíû âìåñòå è/èëè ïðåðûâàòüñ  àòîìîì êèñëîðîäà èëè
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì àòîìîì àçîòà, íàïðèìåð àëêèëèðîâàííûì àòîìîì àçîòà,
îñîáåííî (ìîðôèëèíîìåòèë)áåíçîàòû, íàïðèìåð, 3- èëè 4-(ìîðôèëèíîìåòèë)áåíçîàòû, è
(4-àëêèëïèïåðàçèí-1-èë)áåíçîàòû, íàïðèìåð, 3- èëè 4-(4-àëêèëïèïåðàçèí-1-èë)áåíçîàòû.

Â òåõ ñëó÷à õ, êîãäà ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ñîäåðæàò êàðáîêñèãðóïïó èëè
äîñòàòî÷íî êèñëîòíóþ áèîèçîñòåðó, ìîæíî ïîëó÷èòü ñîëè ïðèñîåäèíåíèé îñíîâàíèé,
êîòîðûå  âë þòñ  ïðîñòûìè è áîëåå óäîáíûìè ôîðìàìè äë  èñïîëüçîâàíè ; íà ïðàêòèêå
èñïîëüçîâàíèå ñîëåâîé ôîðìû ïðàêòè÷åñêè ýêâèâàëåíòíî èñïîëüçîâàíèþ ôîðìû
ñâîáîäíîé êèñëîòû. Îñíîâàíè , êîòîðûå ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  ïîëó÷åíè  ñîëåé
ïðèñîåäèíåíè  îñíîâàíèé, ïðåäïî÷òèòåëüíî âêëþ÷àþò òå, êîòîðûå â ðåçóëüòàòå
ïðèñîåäèíåíè  ñâîáîäíîé êèñëîòû îáðàçóþò ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, òî åñòü
ñîëè, êàòèîíû êîòîðûõ íåòîêñè÷íû äë  ïàöèåíòà ïðè ôàðìàöåâòè÷åñêèõ äîçàõ ñîëåé, òàê
÷òî áëàãîïðè òíûå èíãèáèðóþùèå ýôôåêòû, ïðèñóùèå ñâîáîäíûì îñíîâàíè ì, íå
îáåñöåíèâàþòñ  ïîáî÷íûìè ýôôåêòàìè, êîòîðûå ïðèïèñûâàþò êàòèîíàì.
Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, âêëþ÷à  ñîëè, ïîëó÷åííûå èç ùåëî÷íûõ è
ùåëî÷íîçåìåëüíûõ ìåòàëëîâ, â îáúåìå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âêëþ÷àþò òå, êîòîðûå
ïîëó÷åíû ñî ñëåäóþùèìè îñíîâàíè ìè: ãèäðèäîì íàòðè , ãèäðîêñèäîì íàòðè ,
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ãèäðîêñèäîì êàëè , ãèäðîêñèäîì êàëüöè , ãèäðîêñèäîì àëþìèíè , ãèäðîêñèäîì ëèòè ,
ãèäðîêñèäîì ìàãíè , ãèäðîêñèäîì öèíêà, àììèàêîì, ýòèëåíäèàìèíîì, N-ìåòèëãëþêàìèíîì,
ëèçèíîì, àðãèíèíîì, îðíèòèíîì, õîëèíîì, N,N'-äèáåíçèëýòèëåíäèàìèíîì, õëîðïðîêàèíîì,
äèýòàíîëàìèíîì, ïðîêàèíîì, N-áåíçèëôåíýòèëàìèíîì, äèýòèëàìèíîì, ïèïåðàçèíîì, òðèñ-
(ãèäðîêñèìåòèë)àìèíîìåòàíîì, ãèäðîêñèäîì òåòðàìåòèëàììîíè  è ò.ï.

Íåêîòîðûå èç ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ùåëî÷íûìè, è ýòè
ñîåäèíåíè  ìîæíî èñïîëüçîâàòü â ôîðìå ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  èëè â ôîðìå èõ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé ïðèñîåäèíåíè  êèñëîòû.

Ñîëè ïðèñîåäèíåíè  êèñëîòû  âë þòñ  áîëåå óäîáíîé äë  èñïîëüçîâàíè  ôîðìîé; è íà
ïðàêòèêå èñïîëüçîâàíèå ñîëåâîé ôîðìû ïðàêòè÷åñêè ýêâèâàëåíòíî èñïîëüçîâàíèþ ôîðìû
ñâîáîäíîãî îñíîâàíè . Êèñëîòû, êîòîðûå ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  ïîëó÷åíè  ñîëåé
ïðèñîåäèíåíè  êèñëîòû, ïðåäïî÷òèòåëüíî âêëþ÷àþò òå, êîòîðûå â ðåçóëüòàòå
ïðèñîåäèíåíè  ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  îáðàçóþò ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè, òî
åñòü ñîëè, àíèîíû êîòîðûõ  âë þòñ  íåòîêñè÷íûìè äë  ïàöèåíòà â ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
äîçàõ ñîëåé, òàê ÷òî áëàãîïðè òíûå èíãèáèðóþùèå ýôôåêòû, ïðèñóùèå ñâîáîäíûì
îñíîâàíè ì, íå îáåñöåíèâàþòñ  ïîáî÷íûìè ýôôåêòàìè, êîòîðûå ïðèïèñûâàþò àíèîíàì.
Õîò  ïðåäïî÷òèòåëüíû ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè óêàçàííûõ îñíîâíûõ
ñîåäèíåíèé, âñå ñîëè ïðèñîåäèíåíè  êèñëîò  âë þòñ  ïîëåçíûìè â êà÷åñòâå èñòî÷íèêîâ
ôîðì ñâîáîäíûõ îñíîâàíèé, äàæå åñëè êîíêðåòíà  ñîëü ñàìà ïî ñåáå íóæíà òîëüêî êàê
ïðîìåæóòî÷íûé ïðîäóêò, êàê, íàïðèìåð, åñëè ñîëü ïîëó÷àþò òîëüêî äë  öåëåé î÷èñòêè è
èäåíòèôèêàöèè, èëè åñëè åå èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè  ïðè
ïîëó÷åíèè ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè â ïðîöåññàõ èîííîãî îáìåíà.
Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè â îáúåìå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âêëþ÷àþò ñîëè,
ïîëó÷åííûå èç ìèíåðàëüíûõ êèñëîò è îðãàíè÷åñêèõ êèñëîò, è âêëþ÷àþò ãèäðîãàëîãåíèäû,
íàïðèìåð ãèäðîõëîðèäû è ãèäðîáðîìèäû, ñóëüôàòû, ôîñôàòû, íèòðàòû, ñóëüôàìàòû,
àöåòàòû, öèòðàòû, ëàêòàòû, òàðòðàòû, ìàëîíàòû, îêñàëàòû, ñàëèöèëàòû, ïðîïèîíàòû,
ñóêöèíàòû, ôóìàðàòû, ìàëåàòû, ìåòèëåí-áèñ-β-ãèäðîêñèíàôòîàòû, 2,5-
äèãèäðîêñèáåíçîàòû, 2-ãèäðîêñèýòàíñóëüôîíàòû, äè-ï-òîëóîëòàðòðàòû, ìåòàíñóëüôîíàòû,
ýòàíñóëüôîíàòû, áåíçîëñóëüôîíàòû, ï-òîëóîëñóëüôîíàòû, öèêëîãåêñèëñóëüôàìàòû è ñîëè
õèííîé êèñëîòû.

Ïîìèìî òîãî ÷òî ñîëè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ñàìè ïî ñåáå ïîëåçíû â êà÷åñòâå
àêòèâíûõ ñîåäèíåíèé, èõ ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  öåëåé î÷èñòêè ñîåäèíåíèé, íàïðèìåð,
èñïîëüçó  ðàçëè÷è  â ðàñòâîðèìîñò õ ñîëåé è èñõîäíûõ ñîåäèíåíèé, ïîáî÷íûõ ïðîäóêòîâ
è/èëè èñõîäíûõ âåùåñòâ, ñ ïîìîùüþ èçâåñòíûõ ñïåöèàëèñòàì ñïîñîáîâ.

Ñî ññûëêîé íà ïðèâåäåííóþ âûøå ôîðìóëó (I) äàëåå ïðèâîä òñ  êîíêðåòíûå è
ïðåäïî÷òèòåëüíûå ãðóïïû:

R1, â ÷àñòíîñòè ìîæåò, ïðåäñòàâë òü íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãåòåðîàðèë, îñîáåííî
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àçàãåòåðîàðèë. Ïðèìåðû íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûõ
àçàãåòåðîàðèëîâ âêëþ÷àþò èíäîëèë, ïèðèäèë, ïèððîëèë, ïèðàçîëèë, õèíîëèíèë,
èçîõèíîëèíèë, èìèäàçîëèë, èíäàçîëèë, èíäîëèçèíèë, òåòðàãèäðîèíäîëèçèíèë è
èíäàçîëèíèë. Íåîá çàòåëüíûå çàìåñòèòåëè âêëþ÷àþò îäíó èëè áîëåå ãðóïï, âûáðàííûõ èç
àëêèëåíäèîêñè, àëêåíèëà, àëêåíèëîêñè, àðèëà, öèàíî, ãàëîãåíà, ãèäðîêñè, ãåòåðîàðèëà,
ãåòåðîöèêëîàëêèëà, R4, -C(=O)-R, -C(=O)-OR5, -C(=O)-NY1Y2, -NY1Y2 è -OR. R1 áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîëèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé èíäîëèçèíèë èëè íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ïèððîëèë. R1 åùå áîëåå
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîë-3-èë, èíäîëèçèí-1-èë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ïèððîë-3-èë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîë-2-èë èëè
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ïèððîë-2-èë.

R1 ìîæåò òàêæå ïðåäñòàâë òü íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë, îñîáåííî
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë. Íåîá çàòåëüíûå çàìåñòèòåëè âêëþ÷àþò îäíó èëè
áîëåå ãðóïï, âûáðàííûõ èç àëêèëåíäèîêñè, ãàëîãåíà, ãåòåðîàðèëà, ãèäðîêñè, R4, -NY1Y2

è -OR. R1 åùå áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò 4-çàìåùåííûé ôåíèë, îñîáåííî 4-
òðåò-àðèëáóòèëôåíèë.

R2 ìîæåò ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü âîäîðîä.
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R2 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü àöèë.
R2 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü ãàëîãåí.
R2 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü íèçøèé àëêèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé öèàíî, ãàëîãåíîì, ãèäðîêñè, ãåòåðîàðèëîì, -C(=O)-NY1Y2, òåòðàçîëèëîì, -C(=
O)-R, -CO2R

8, -NY3Y4, -N(R6)-C(=O)-R, -N(R6)-C(=Î)-NY1Y2, -N(R6)-SO2-R
7 èëè -N(R6)-

SO2-NY 3Y4.
R2 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü íèçøèé àëêåíèë.
R3 ìîæåò ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü âîäîðîä.
R3 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë,

îñîáåííî íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë.
R3 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü -C(=O)-OR5 (íàïðèìåð, -C(=Î)-OH).
R3 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü íèçøèé àëêèë (íàïðèìåð, ìåòèë).
Õ1 ìîæåò ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü N.
Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü CH.
Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-ãàëîãåí, îñîáåííî C-Cl.
Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-CN.
Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-OH.
Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-àðèë (íàïðèìåð, C-ôåíèë).
Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-ãåòåðîàðèë, îñîáåííî C-àçàãåòåðîàðèë

(íàïðèìåð, C-ïèðèäèë,

Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-Z2R, îñîáåííî C-íèçøèé àëêîêñè,
áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî C-OCH3.

Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-C(=O)-OR5, îñîáåííî C-C(=O)-OH èëè
C-C(=O)-OtBu.

Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü Ñ-Ñ(=Î)-NY1Y2, îñîáåííî Ñ-Ñ(=Î)-NH2,
C-C(=O)-NH-CH3,

,

îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíî C-C(=O)-NH-C(CH3)2-CH2OH.
Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-NY1Y2,
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Õ1 ìîæåò òàêæå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë òü C-ãåòåðîöèêëîàëêåíèë (íàïðèìåð,
èëè

Ñëåäóåò ïîíèìàòü, ÷òî íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îõâàòûâàåò âñå ïîäõîä ùèå êîìáèíàöèè
ïðåäñòàâëåííûõ â äàííîì îïèñàíèè êîíêðåòíûõ è ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ãðóïï.

Êîíêðåòíûé âàðèàíò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâë åò ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ãäå:
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, êàæäûé èç êîòîðûõ íåîá çàòåëüíî çàìåùåí

îäíîé èëè áîëåå ãðóïïàìè, âûáðàííûìè èç àëêèëåíäèîêñè, àëêåíèëà, àëêåíèëîêñè,
àëêèíèëà, àðèëà, ãèäðîêñè, ãåòåðîàðèëà, ãåòåðîöèêëîàëêèëà, -C(=O)-R, -C(=O)-
NY1Y2, -N(R6)-C(=Î)-R7, -N(R6)-C(=O)-NY3Y4, -N(R6)-C(=O)-OR7, -N(R6)-SO2-R7, -N(R6)-
SO2-NY3Y4 è -SO2-NY1Y2;

èëè N-îêñèä, ïðîëåêàðñòâåííóþ ôîðìó, áèîèçîñòåðó êèñëîòû, ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìóþ ñîëü èëè ñîëüâàò òàêîãî ñîåäèíåíè ; èëè N-îêñèä, ïðîëåêàðñòâåííóþ ôîðìó
èëè áèîèçîñòåðó êèñëîòû òàêîé ñîëè èëè ñîëüâàòà.

Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ 
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a):
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â êîòîðîé R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ; R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä,
àëêåíèë èëè R4; R10 ïðåäñòàâë åò àëêåíèëîêñè, êàðáîêñè (èëè áèîèçîñòåðó êèñëîòû),
öèàíî, ãàëîãåí, ãèäðîêñè, ãåòåðîàðèë, R4, -C(=O)-R, -C(=O)-NY1Y2, -OR4, -N(R6)-C(=
O)-R7, -N(R6)-SO2-R7 èëè -NY1Y2; p îçíà÷àåò íîëü èëè öåëîå ÷èñëî 1 èëè 2; è îñòàòîê

ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 1 èëè 3 èíäîëüíîãî êîëüöà; è èõ

ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû, è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è èõ
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé X1 ïðåäñòàâë åò:
(i) N;
(ii) CH;
(iii) C-àðèë (íàïðèìåð, C-ôåíèë);
(iv) C-ãåòåðîàðèë, îñîáåííî C-àçàãåòåðîàðèë (íàïðèìåð, C-ïèðèäèë èëè ;

(v) C-ãàëîãåí (íàïðèìåð, C-Cl);
(vi) C-CN;
(vii) C-Z2R, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ-íèçøèé àëêîêñè (íàïðèìåð, Ñ-ÎÑÍ3);
(viii) C-C(=Î)-OR5, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ-Ñ(=Î)-ÎtBu;
(ix) C-C(=O)-NY1Y2 (íàïðèìåð, C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-NH-CH2-CH2OH, C-C(=O)-NH-

CH2-CH(CH3)OH, C-C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2-OH, C-C(=O)-NH-C(CH3)2-CH2OH èëè C-C(=O)-NH-
CH2CH2OCH3) îñîáåííî C-C(=O)-NH-C(CH3)2-CH2OH; èëè

(x) Ñ-NY1Y2 (íàïðèìåð,
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,

îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Ia), â êîòîðîé Õ1

ïðåäñòàâë åò N, C-H, C-CN, , èëè Ñ-Ñ(=Î)-NH-C(CH3)2-CH2OH

îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé R9 ïðåäñòàâë åò:
(i) âîäîðîä;
(ii) Ñ1-4àëêèë [íàïðèìåð, -CH3 èëè -CH2CH3];
(iii) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè [íàïðèìåð, -CH2OH, -CH2CH2OH èëè -CH2CH2CH-

OH];
(iv) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)C(=O)-R7 [íàïðèìåð, -CH2CH2CH2NHC(=O)CH3];
(v) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé -C(=Î)-NY1Y2 [íàïðèìåð, èëè

èëè

(vi) öèêëîàëêèëàëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè
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[íàïðèìåð, ïðåäïî÷òèòåëüíû. Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè 

ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, -CH3, èëè -CH2CH3.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé R10 ïðåäñòàâë åò:
(i) êàðáîêñè èëè áèîèçîñòåðó êèñëîòû (íàïðèìåð,

(ii) ãèäðîêñè;
(iii) àëêèë, çàìåùåííûé êàðáîêñè [íàïðèìåð -CH2CH2CO2H];
(iv) àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-SO2-R7 [íàïðèìåð,

(v) àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-CO-NY3Y4 [íàïðèìåð,

(vi) ãåòåðîàðèë [íàïðèìåð, èëè ïèðèäèë];

(vii) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë [íàïðèìåð, -OCH3];
(viii) -OR4 ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë èëè öèêëîàëêèëàëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè

áîëåå ãèäðîêñèãðóïïàìè [íàïðèìåð, -OCH2CH2OH, -OCH2CH2CH2OH, -OCH(CH3)CH2OH,

(ix) -OR4 ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå àëêîêñèãðóïïàìè
[íàïðèìåð, -OCH(CH3)CH2OCH3];

(x) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë èëè öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå
êàðáîêñèãðóïïàìè [íàïðèìåð, -OCH2CO2H, -OCH(CH3)CO2H,

(xi) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé -Ñ(=O)-NY1Y2 [íàïðèìåð,
èëè

(xii) -C(=O)-R ãäå R ïðåäñòàâë åò àëêèë [íàïðèìåð, -Ñ(=O)-CH3];
(xiii) -C(=O)-

NY1Y2 [íàïðèìåð, -CONH2, -CONHCH3, -CONHCH(CH2OH)2, -CONHCH2CH2OH, -CONHC(CH3

)2CH2OH, -C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2-OH, -C(=O)-NH-
CH2-CH2-CO2H, -CONHCH2CH2OCH3, -CONHCH2CH2CONH2 èëè èëè

(xiv) -N(R6)-C(=Î)-R7 [íàïðèìåð, -NHC(=Î)ÑÍ3].
Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé R10 ïðåäñòàâë åò
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êàðáîêñè, ïèðèäèë,

èëè -CONHC(CH3)2CH2

OH, -C(=O)-NH-CH2 -C(CH3)2-OH èëè -CONHCH2CH2OCH3.
Åñëè p îçíà÷àåò 1, R10 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 5 èëè ïîëîæåíèè 6,

èíäîëèëüíîãî êîëüöà. Åñëè p îçíà÷àåò 2, ãðóïïû R10 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèñîåäèíåíû â
ïîëîæåíè õ 5 è 6 èíäîëèëüíîãî êîëüöà.

Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé: R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; X1

ïðåäñòàâë åò CH, C-àðèë [íàïðèìåð, C-ôåíèë], C-ãåòåðîàðèë, [íàïðèìåð, C-ïèðèäèë èëè
C-ãàëîãåí [íàïðèìåð, C-Cl], C-CN, C-íèçøèé àëêîêñè [íàïðèìåð, C-OCH3], C-

C(=O)-OR5 [íàïðèìåð, C-C(=O)-OtBu], C-C(=O)-NY1Y2 [îñîáåííî C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-
NH-CH2-CH2OH], C-C(=O)-NH-CH2-CH(CH3)OH, C-C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2-OH, C-C(=O)-NH-
C(CH3)2-CH2OH èëè Ñ-C(=O)-NH-CH2CH2OCH3, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî C-C(=O)-NH-
C(CH3)2-CH2OH] èëè C-NY1Y2 [îñîáåííî

R9 ïðåäñòàâë åò
(i) âîäîðîä;
(ii) Ñ1-4àëêèë [íàïðèìåð, -CH3 èëè -CH2CH3];
(iii) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè [íàïðèìåð, -CH2OH, -CH2CH2OH

èëè -CH2CH2CH2OH];
(iv) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)C(=O)R7 [íàïðèìåð, -CH2CH2CH2NHC(=O)CH3];
(v) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé -C(=O)-NY1Y2 [íàïðèìåð, èëè

; èëè

(vi) öèêëîàëêèëàëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè; R10 ïðåäñòàâë åò
(i) êàðáîêñè èëè áèîèçîñòåðó êèñëîòû [íàïðèìåð

(ii)ãèäðîêñè,
(iii) àëêèë, çàìåùåííûé êàðáîêñè [íàïðèìåð, ÑÍ2ÑÍ2ÑÎ2Í];
(iv) àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-SO2-R7 [íàïðèìåð,
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(v) àëêèë çàìåùåííûé -N(R6)-CO-NY3Y4 [íàïðèìåð,

(vi) ãåòåðîàðèë [íàïðèìåð, èëè ïèðèäèë];

(vii) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë [íàïðèìåð, -OCH3];
(viii) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë èëè öèêëîàëêèëàëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè

áîëåå ãèäðîêñèãðóïïàìè
[íàïðèìåð, -OCH2CH2OH, -OCH2CH2ÑÍ2OH, -OCH(CH3)ÑÍ2OH, -OCH2CH(ÎÍ)CH3,

èëè -OCH2CH(OH)CH2OH];

(ix) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå àëêîêñèãðóïïàìè
[íàïðèìåð, -OCH(CH3)CH2OCH3];

(x) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë èëè öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå
êàðáîêñèãðóïïàìè [íàïðèìåð, -OCH2CO2H, -OCH(CH3)CO2H èëè ;

(xi) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé -C(=O)-NY1Y2 [íàïðèìåð,
èëè ;

(xii) -C(=O)-R, ãäå R ïðåäñòàâë åò àëêèë [íàïðèìåð, -C(=O)-CH3];
(xiii) -C(=O)-

NY1Y2 [íàïðèìåð, -CONH2, -CONHCH3, -CONHCH(CH2OH)2, -CONHCH2CH2OH, -CONHC(CH3)

2CH2OH, -C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2OH, -C(=O)-NH-

CH2-CH2-CO2H, -CONHCH2CH2OCH3, -CONHCH2CH2CONH2 èëè èëè

(xiv) -N(R6)-C(=O)-R7 [íàïðèìåð, -NHC(=O)CH3]; ãðóïïà R10 ïðèñîåäèíåíà â ïîëîæåíèè 5
èëè ïîëîæåíèè 6 èíäîëèëüíîãî êîëüöà, åñëè p îçíà÷àåò 1, è ãðóïïû R10 ïðèñîåäèíåíû â
ïîëîæåíèè 5 è 6 èíäîëèëüíîãî êîëüöà, åñëè p îçíà÷àåò 2; è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è
èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð,
ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Äðóãîé ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ 
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a), â êîòîðîé: R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
X1 ïðåäñòàâë åò N; R9 ïðåäñòàâë åò

(i) âîäîðîä,
(ii) Ñ1-4àëêèë [íàïðèìåð, -CH3 èëè -CH2CH3],
(iii) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè [íàïðèìåð, -CH2OH, -CH2CH2OH

èëè -CH2CH2CH2OH],
(iv) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)C(=O)-R7 [íàïðèìåð, -CH2CH2CH2NHC(=O)CH3],
(v) Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé -C(=O)-NY1Y2 [íàïðèìåð,
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èëè

(vi) öèêëîàëêèëàëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè [íàïðèìåð,

R10 ïðåäñòàâë åò
(i) êàðáîêñè èëè áèîèçîñòåðó êèñëîòû [íàïðèìåð ;

(ii)ãèäðîêñè;
(iii) àëêèë, çàìåùåííûé êàðáîêñè [íàïðèìåð, ÑÍ2ÑÍ2ÑÎ2Í];
(iv) àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-SO2-R7 [íàïðèìåð, ;

(v) àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-CO-NY3Y4 [íàïðèìåð, ;

(vi) ãåòåðîàðèë [íàïðèìåð, èëè ïèðèäèë];

(vii) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë [íàïðèìåð, -OCH3];
(viii) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë èëè öèêëîàëêèëàëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè

áîëåå ãèäðîêñèãðóïïàìè [íàïðèìåð, -OCH2CH2OH, -ÎÑÍ(ÑÍ3)ÑÍ2ÎÍ, -ÎÑÍ2ÑÍ(ÎÍ)ÑÍ3,
èëè -OCH2CH(OH)CH2OH];

(ix) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå àëêîêñèãðóïïàìè
[íàïðèìåð, -OCH(CH3)CH2OCH3];

(x) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò àëêèë èëè öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé îäíîé èëè áîëåå
êàðáîêñèãðóïïàìè [íàïðèìåð, -OCH2CO2H, -OCH(CH3)CO2H èëè ;

(xi) -OR4, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé -C(=O)-NY1Y2 [íàïðèìåð,
;

(xii) -C(=O)-R, ãäå R ïðåäñòàâë åò àëêèë [íàïðèìåð, -C(=O)-CH3];
(xiii) -C(=O)-NY1Y2 [íàïðèìåð, -CONH2, -CONHCH3, -CONHCH(CH2)OH, -CONHCH2CH2OH,

-CONHC(CH3)2CH2OH, -C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2OH, -C(=O)-NH-
CH2-CH2-CO2, -CONHCH2CH2OCH3, -CONHCH2CH2CONH2 èëè èëè

(xiv) -N(R6)-C(=O)-R7 [íàïðèìåð, -NHC(=O)CH3];
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ãðóïïà R10 ïðèñîåäèíåíà â ïîëîæåíèè 5 èëè â ïîëîæåíèè 6 èíäîëèëüíîãî êîëüöà, åñëè p
îçíà÷àåò 1, è ãðóïïû R10 ïðèñîåäèíåíû â ïîëîæåíèè 5 è 6 èíäîëèëüíîãî êîëüöà, åñëè p
îçíà÷àåò 2; è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ
N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Äðóãîé êîíêðåòíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû (Ib):

â êîòîðîé R2, R3, R9, R10, X1 è p èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è ñîîòâåòñòâóþùèå N-
îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû
(íàïðèìåð, ãèäðàòû) ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (Ib) è èõ N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé X1 ïðåäñòàâë åò:
(i) N;
(ii) CH;
(iii) C-àðèë (íàïðèìåð, C-ôåíèë);
(iv) C-ãåòåðîàðèë, îñîáåííî C-àçàãåòåðîàðèë (íàïðèìåð, C-ïèðèäèë èëè ;

(v) C-ãàëîãåí (íàïðèìåð, C-Cl);
(vi) C-CN;
(vii) C-Z2R, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ-íèçøèé àëêîêñè (íàïðèìåð, Ñ-ÎÑÍ3);
(viii) C-C(=Î)-OR5, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ-Ñ(=Î)-OtBu;
(ix) C-C(=O)-NY1Y2 (íàïðèìåð, C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-NH-CH2-CH2OH, C-C(=O)-NH-

CH2-CH(CH3)OH, C-C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2-OH, C-C(=O)-NH-C(CH3)2-CH2OH èëè C-C(=O)-NH-
CH2CH2OCH3) îñîáåííî C-C(=O)-NH-C(CH3)2-CH2OH; èëè
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,

îñîáåííî . Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â

êîòîðîé Õ1 ïðåäñòàâë åò N, C-H, C-CN, , èëè Ñ-Ñ(=Î)-NH-

C(CH3)2-CH2OH.

Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû òàêæå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé R9 ïðåäñòàâë åò Ñ1-4àëêèë

[íàïðèìåð,-ÑÍ3].
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé ð=0.
Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè 

ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé: R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; X1

ïðåäñòàâë åò CH, C-àðèë [íàïðèìåð, C-ôåíèë], C-ãåòåðîàðèë, [íàïðèìåð, C-ïèðèäèë èëè
, C-ãàëîãåí [íàïðèìåð, C-Cl], C-CN, C-íèçøèé àëêîêñè [íàïðèìåð, C-OCH3], C-

C(=O)-OR5 [íàïðèìåð, C-C(=O)-OtBu], C-C(=O)-NY1Y2 [îñîáåííî C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-
NH-CH2-CH2OH], C-C(=O)-NH-CH2-CH(CH3)OH, C-C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2-OH, C-C(=O)-NH-
C(CH3)2-CH2OH èëè Ñ-C(=O)-NH-CH2CH2OCH3, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî C-C(=O)-NH-
C(CH3)2-CH2OH] èëè Ñ-NY1Y2 [îñîáåííî ;

R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä èëè Ñ1-4àëêèë [íàïðèìåð, -CH3]; ð ïðåäñòàâë åò íîëü; è
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ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Äðóãîé ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ 
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1b), â êîòîðîé: R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
X1 ïðåäñòàâë åò N; R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä èëè Ñ1-4àëêèë [íàïðèìåð, -CH3]; p îçíà÷àåò
íîëü; è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Äðóãîé ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ 
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Ic):

â êîòîðîé R2, R3, R9, R10, X1 è p èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , à îñòàòîê
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 2 èëè 3 ïèððîëüíîãî êîëüöà, è

ãðóïïà -(R10)p ïðèñîåäèíåíà ïðåäïî÷òèòåëüíî â ïîëîæåíèè 4 èëè 5 ïèððîëüíîãî êîëüöà, è
ñîîòâåòñòâóþùèå èõ N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (1ñ) è èõ N-îêñèäû
è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé X1 ïðåäñòàâë åò:
(i) N;
(ii) CH;
(iii) C-àðèë (íàïðèìåð, C-ôåíèë);
(iv) C-ãåòåðîàðèë, îñîáåííî C-àçàãåòåðîàðèë (íàïðèìåð, C-ïèðèäèë èëè .

(v) C-ãàëîãåí (íàïðèìåð, C-Cl);
(vi) C-CN;
(vii) C-Z2R, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ-íèçøèé àëêîêñè (íàïðèìåð, Ñ-ÎÑÍ3);
(viii) C-C(=Î)-OR5, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ-Ñ(=Î)-ÎtBu;
(ix) C-C(=O)-NY1Y2 (íàïðèìåð, C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-NH-CH2-CH2OH, C-C(=O)-NH-

CH2-CH(CH3)OH, C-C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2-OH, C-C(=O)-NH-C(CH3)2-CH2OH èëè C-C(=O)-NH-
CH2CH2OCH3) îñîáåííî C-C(=O)-NH-C(CH3)2-CH2OH; èëè

(x)
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,

îñîáåííî . Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â

êîòîðîé Õ1 ïðåäñòàâë åò N, C-H, C-CN, , èëè Ñ-Ñ(=Î)-NH-

C(CH3)2-CH2OH.

Ïðåäïî÷òèòåëüíû òàêæå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé R9 ïðåäñòàâë åò Ñ1-4àëêèë
[íàïðèìåð, -ÑÍ3].

Êîíêðåòíûé âàðèàíò èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåí ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû (1ñ), â
êîòîðîé R9 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé Ñ1-4àëêèë.

Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé ð=1.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé R10 ïðåäñòàâë åò àðèë

[íàïðèìåð, ôåíèë].
Êîíêðåòíûé âàðèàíò èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâëåí ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû (1ñ), â

êîòîðîé R10 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé ãåòåðîàðèë.

Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé: R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; X1

ïðåäñòàâë åò CH, C-àðèë [íàïðèìåð, C-ôåíèë], C-ãåòåðîàðèë, [íàïðèìåð, C-ïèðèäèë èëè
, C-ãàëîãåí [íàïðèìåð, C-Cl], C-CN, C-íèçøèé àëêîêñè [íàïðèìåð, C-OCH3], C-

C(=O)-OR5 [íàïðèìåð, C-C(=O)-OtBu], C-C(=O)-NY1Y2 [îñîáåííî C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-
NH-CH2-CH2OH, C-C(=O)-NH-CH2-CH(CH3)OH, C-C(=O)-NH-CH2-C(CH3)2-OH, C-C(=O)-NH-
C(CH3)2-CH2OH èëè Ñ-C(=O)-NH-CH2CH2OCH3], áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî C-C(=O)-NH-
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C(CH3)2-CH2OH] èëè C-NY1Y2 [îñîáåííî ;

R9 ïðåäñòàâë åò Ñ1-4àëêèë [íàïðèìåð, -CH3]; ð=1; R10 ïðåäñòàâë åò àðèë [íàïðèìåð,
ôåíèë], è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû, è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Äðóãîé ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ 
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1ñ), â êîòîðîé: R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
X1 ïðåäñòàâë åò N; R9 ïðåäñòàâë åò Ñ1-4àëêèë [íàïðèìåð, -CH3]; p=1; R10 ïðåäñòàâë åò
àðèë [íàïðèìåð, ôåíèë], è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ
N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Êîíêðåòíûé âàðèàíò íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâë þò ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Ic),
ãäå R9 ïðåäñòàâë åò Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé àëêîêñè, èëè Ñ1-4àëêèë, çàìåùåííûé -NY1Y2;
è R10 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãåòåðîàðèë èëè íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àðèë.

Äðóãîé êîíêðåòíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû (Id):

â êîòîðîé R2, R3, R10, X1 è p èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è ñîîòâåòñòâóþùèå N-
îêñèäû, è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû
(íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Id), â êîòîðîé R2 ïðåäñòàâë åò:
(i) âîäîðîä;
(ii) íèçøèé àëêèë (íàïðèìåð, ìåòèë);
(iii) íèçøèé àëêèë,

çàìåùåííûé -CONY1Y2 (íàïðèìåð, -CH2CH2CONH2 èëè -CH2CH2CONHCH3);
(iv) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé êàðáîêñè (íàïðèìåð, -CH2CH2CO2H);
(v) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé òåòðàçîëèëîì (íàïðèìåð, ;

(vi) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè (íàïðèìåð, -CH2CH2CH2OH
èëè -CH2CH2C(CH3)2OH);

(vii) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-SO2-R7 (íàïðèìåð, -CH2CH2CH2NHSO2CH3);
(viii) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-C(=O)-R (íàïðèìåð, -CH2CH2CH2NHC(=O)CH3);

èëè
(ix) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé -C(=Î)-R (íàïðèìåð, -CH2CH2C(=O)CH3).
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Id), â êîòîðîé R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Id), â êîòîðîé Õ1 ïðåäñòàâë åò N.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Id), â êîòîðîé p=1.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (Id), â êîòîðîé R10 ïðåäñòàâë åò àëêèë

[íàïðèìåð, òðåò-áóòèë].
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R10 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 4.
Ïðåäïî÷òèòåëüíîé ãðóïïîé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè 

ôîðìóëû (Id), â êîòîðîé: R2 ïðåäñòàâë åò:
(i) âîäîðîä;
(ii) íèçøèé àëêèë (íàïðèìåð, ìåòèë);
(iii) íèçøèé àëêèë,

çàìåùåííûé -CONY1Y2 (íàïðèìåð, -CH2CH2CONH2 èëè -CH2CH2CONHCH3);
(iv) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé êàðáîêñè (íàïðèìåð, -CH2CH2CO2H);
(v) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé òåòðàçîëèëîì (íàïðèìåð, ;

(vi) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè (íàïðèìåð, -CH2CH2CH2OH
èëè -CH2CH2C(CH3)2OH);

(vii) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-SO2-R7 (íàïðèìåð, -CH2CH2CH2NHSO2CH3);
(viii) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé -N(R6)-C(=O)-R (íàïðèìåð, -CH2CH2CH2NHC(=O)CH3);

èëè
(ix) íèçøèé àëêèë, çàìåùåííûé -C(=Î)-R (íàïðèìåð, -CH2CH2C(=O)CH3);
R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä; X1 ïðåäñòàâë åò N; p=1; R10 ïðåäñòàâë åò àëêèë [íàïðèìåð,

òðåò-áóòèë] è R10 ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 4; è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû, è èõ
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû; è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð,
ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (I) âûáðàíû èç ñîåäèíåíèé,
îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà (C*) îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ àçàèíäîëîâ
(A1-A87), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó óãëåðîäà (*C) â ãåòåðîàðîìàòè÷åñêîì
êîëüöå îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ (B103-B116), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1a) âûáðàíû èç ñîåäèíåíèé,
îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ
àçàèíäîëîâ (A1-A87), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó óãëåðîäà (*C) â ï òè÷ëåííîì
êîëüöå îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ (B1-B39 èëè B117-B123), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2, è
ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) ôåíèëüíîãî êîëüöà â îäíîì èç ôðàãìåíòîâ (B1-B39 èëè
B117-B123), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2, ê àòîìó êèñëîðîäà (*O) îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ
(C1-C19 èëè C79-C96), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 3.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1a) òàêæå âûáðàíû èç
ñîåäèíåíèé, îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) îäíîãî èç
ôðàãìåíòîâ àçàèíäîëîâ (A1-A87), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó óãëåðîäà (*C) â
ï òè÷ëåííîì êîëüöå îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ (B1-B39 èëè B117-B123), ïðåäñòàâëåííûõ â
òàáëèöå 2, è ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) ôåíèëüíîãî êîëüöà â îäíîì èç
ôðàãìåíòîâ (B1-B39 èëè B117-B123), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2, ê àòîìó óãëåðîäà (*C)
îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ (C20-C44, C47-C61, C65-C78 èëè C97), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 3.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1a) âûáðàíû òàêæå èç
ñîåäèíåíèé, îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) îäíîãî èç
ôðàãìåíòîâ àçàèíäîëîâ (A1-A87), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó óãëåðîäà (*C)
ï òè÷ëåííîãî êîëüöà îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ (B1-B39), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2, è
ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) ôåíèëüíîãî êîëüöà â îäíîì èç ôðàãìåíòîâ (B1-B39),
ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2, ê îäíîìó èç àòîìîâ àçîòà (*N) ôðàãìåíòîâ (C45, C62 èëè
C63) èëè ê àòîìó âîäîðîäà (*H, ôðàãìåíò C46), èëè ê àòîìó ôòîðà (*F, ôðàãìåíò C64),
ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 3.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1b) âûáðàíû èç ñîåäèíåíèé,
îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ
àçàèíäîëîâ (A1-A87), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó óãëåðîäà (*C) â ï òè÷ëåííîì
êîëüöå îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ èíäîëèçèíîâ (B40 èëè B41), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2, è
ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) øåñòè÷ëåííîãî êîëüöà îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ
èíäîëèçèíà (B40 èëè B41), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2, ê (i) àòîìó êèñëîðîäà (*O)
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îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ (C1-C19 èëè C79-C96), (ii) àòîìó óãëåðîäà (*C) îäíîãî èç
ôðàãìåíòîâ (C20-C44, C47-C61, C65-C78 èëè C97), (iii) àòîìó àçîòà (*N) îäíîãî èç
ôðàãìåíòîâ (C45, C62 èëè C63), (iv) àòîìó âîäîðîäà (*H, ôðàãìåíò (C46)) èëè (v) àòîìó
ôòîðà (*F, ôðàãìåíò C64), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 3.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1b) âûáðàíû òàêæå èç
ñîåäèíåíèé, îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) îäíîãî èç
ôðàãìåíòîâ àçàèíäîëîâ (A1-A87), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó óãëåðîäà (*C) â
ôðàãìåíòå èíäîëèçèíà (B42), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1c) âûáðàíû èç ñîåäèíåíèé,
îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ
àçàèíäîëîâ (A1-A87), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó óãëåðîäà (*C) â îäíîì èç
ôðàãìåíòîâ ïèððîëà (B43 B54), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1d) âûáðàíû èç ñîåäèíåíèé,
îáðàçîâàííûõ â ðåçóëüòàòå ïðèñîåäèíåíè  àòîìà óãëåðîäà (C*) îäíîãî èç ôðàãìåíòîâ
àçàèíäîëîâ (A1 èëè A29, A61 èëè A64-A66), ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 1, ê àòîìó
óãëåðîäà (*C) â îäíîì èç ôðàãìåíòîâ (B55-B100) ïðåäñòàâëåííûõ â òàáëèöå 2.

Òàáëèöà 1

À1 À2

À3 À4

À5 À6

À7 À8

À9 À10
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À11 À12

À13 À14

À15 À16

À17 À18

À19 À20
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À21 À22

À23 À24

À25 À26

À27 À28

À29 À30

À31 À32
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À33 À34

À35 À36

À37 À38

À39 À40

À41 À42

Ñòðàíèöà: 32

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

À43 À44

À45 À46

À47 À48

À49 À50

À51 À52
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À53 À54

À55 À56

À57 À58

À59 À60

À61 À62

À63 À64
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À65 À66

À67 À68

À69 À70

À71 À72

À73 À74
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À75 À76

À77 À78

À79 À80

À81 À82

À83 À84
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À85 À86

À87

Òàáëèöà 2

Â1 Â2

Â3 Â4

Â5 Â6

Â7 Â8
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Â9 Â10

Â11 Â12

Â13 Â14

Â15 Â16

Â17 Â18

Â19 Â20
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Â21 Â22

Â23 Â24

Â25 Â26

Â27 Â28

Â29 Â30
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Â31 Â32

Â33 Â34

Â35 Â36

Â37 Â38

Â39 Â40
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Â41 Â42

Â43 Â44

Â45 Â46

Â47 Â48

Â49 Â50
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Â51 Â52

Â53 Â54

Â55 Â56

Â57 Â58

Â59 Â60

Â61 Â62

Â63 Â64

Â65 Â66

Â67 Â68

Â69 Â70

Â71 Â72
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Â73 Â74

Â75 Â76

Â77 Â78

Â79 Â80

Â81 Â82

Â83 Â84

Â85 Â86

Â87 Â88

Â89 Â90

Â91 Â92

Â93 Â94
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Â95 Â96

Â97 Â98

Â99 Â100

Â101 Â102

Â103 Â104

Â105 Â106

Â107 Â108

Â109 Â110

Â111 Â112

Â113 Â114
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Â115 Â116

Â117 Â118

Â119 Â120

Â121 Â122

Â123

Òàáëèöà 3

Ñ1 *Î-ÑÍ3 Ñ2
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Ñ3 Ñ4

Ñ5 Ñ6

Ñ7 Ñ8

Ñ9 Ñ10 *Î-Í

Ñ11 Ñ12

Ñ13 Ñ14

Ñ15 Ñ16

Ñ17 Ñ18

Ñ19 Ñ20

Ñ21 Ñ22

Ñ23 Ñ24

Ñ25 Ñ26

Ñ27 Ñ28
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Ñ29 Ñ30

Ñ31 Ñ32

Ñ33 Ñ34

Ñ35 Ñ36

Ñ37 Ñ38

Ñ39 Ñ40

Ñ41 Ñ42

Ñ43 Ñ44

Ñ45 Ñ46 *Í

Ñ47 Ñ48

Ñ49 Ñ50
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Ñ51 Ñ52

Ñ53 Ñ54

Ñ55 Ñ56

Ñ57 Ñ58

Ñ59 Ñ60

Ñ61 Ñ62

Ñ63 *NH2 Ñ64 *F

Ñ65 *CN Ñ66

Ñ67 Ñ68

Ñ69 Ñ70 *CH2-NH-CO-CH3

Ñ71 *CH2-NH2 Ñ72
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Ñ73 Ñ74

Ñ75 Ñ76

Ñ77 Ñ78

Ñ79 Ñ80

Ñ81 Ñ82

Ñ83 Ñ84

Ñ85 Ñ86

Ñ87 Ñ88

Ñ89 Ñ90

Ñ91 Ñ92
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Ñ93 Ñ94

Ñ95 Ñ96 *O-CF2H

Ñ97

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1) ìîæíî ïðåäñòàâèòü êàê
ïðîäóêò âñåõ êîìáèíàöèé êàæäîé èç ãðóïï À1-À87 â òàáëèöå 1, êàæäîé èç ãðóïï Â1-Â13 â
òàáëèöå 2 è êàæäîé èç ãðóïï Ñ1-Ñ97 â òàáëèöå 3. Äàëüíåéøèå êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè 
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1) ìîæíî ïðåäñòàâèòü êàê ïðîäóêò âñåõ êîìáèíàöèé
êàæäîé èç ãðóïï À1-À87 â òàáëèöå 1 è êàæäîé èç ãðóïï Â1-Â123 â òàáëèöå 2.

Òàê íàïðèìåð, êîìáèíàöèè, êîòîðûå ìîæíî ïðåäñòàâèòü êàê À1-Â1-Ñ1,  âë þòñ 
ïðîäóêòîì êîìáèíàöèè ãðóïïû À1 â òàáëèöå 1, Â1 â òàáëèöå 2 è Ñ1 â òàáëèöå 3, à èìåííî,

äàëåå ðàñêðûòî â ïðèìåðå 1(à).

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè , îõâà÷åííûå íàñòî ùèì èçîáðåòåíèåì, âêëþ÷àþò âñå
ñîåäèíåíè , ïðåäñòàâë þùèå êàæäóþ èç êîìáèíàöèé À1 äî À87-Â1 äî Â123-Ñ1 äî Ñ97 è
êàæäóþ èç êîìáèíàöèé À1-À87-Â1-Â123.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâë þò ñîáîé:
6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(3-áðîìôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
7-èçîïðîïèë-6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-áðîìôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
2-(4-áðîìôåíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-[1,3]äèîêñàí-2-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(3-[1,3]äèîêñàí-2-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
2-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)õèíîëèí;
3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èçîõèíîëèí;
6-[1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-2-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
3-ìåòèë-6-(1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-áåíçèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-èíäîëèçèí-1-èë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
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6-(3-ìåòèëèíäîëèçèí-1-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîë-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(5,6,7,8-òåòðàãèäðîèíäîëèçèí-1-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-ôóðàí-3-èë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
äèìåòèë[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]àìèí;
6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-àìèíîôåíèë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1H-1-ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)èìèäàçîë-5-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-1H-èíäàçîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-[4-(òðåò-áóòèë)ôåíèë]-7-(ïðîï-1-åíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-ìåòèëòèîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(3-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-1H-ïèðàçîë-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèë-5-ôåíèë-1H-ïèðàçîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(ïèðèäèí-2-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(ïèðèäèí-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(3,4-äèìåòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-àìèíîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1-ìåòèëôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1,5-äèìåòèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(1,4-äèìåòèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
2-(1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë;
3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë;
2-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîë;
6-(1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîë;
3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèëàìèí;
3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî(2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèëàìèí;
N-{3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèë}àöåòàìèä;
N-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]àöåòàìèä;
6-[1-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïèë)-1H-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-[1-(3-ïèïåðèäèí-1-èëïðîïèë)-1Í-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-{1-[3-(ïèðèäèí-3-èëîêñè)ïðîïèë]-1H-èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-îë;
6-(2-õëîð-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)áåíçàëüäåãèä;
4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)áåíçàëüäåãèä;
[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ìåòàíîë;
[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ìåòàíîë;
[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èëôåíèë]ìåòàíîë;
6-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-îêñîýòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíèòðèë;
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[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíóþ êèñëîòó;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë;
[5,6-äèìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíóþ êèñëîòó;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí;
àìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]

öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû;
ìåòèëàìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]

öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû;
ìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
áèñ(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-áèñãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-

1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèë-1-ìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2,3-äèãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-

5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(1H-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-

èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-

5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä;
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N,N-äèìåòèëïðîïèîíàìèä;
2-ìåòîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé

êèñëîòû;
2-òèåí-2-èëýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé

êèñëîòû;
2-ôòîðýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé

êèñëîòû;
2-êàðáîýòîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(ãèäðîêñèìåòèë)êàðáîìåòîêñèìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
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2-ãèäðîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû;

ìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
äèìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé

êèñëîòû;
[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]ìîðôîëèí-4-èëêåòîí;
4-ãèäðîêñè-[1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èë]

êàðáîíèëïèïåðèäèí;
ìåòèëàìèä 3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]

êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâîé êèñëîòû;
3-ãèäðîêñèïðîïèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
ìåòèëàìèä 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâîé

êèñëîòû;
ìåòèëàìèä 3-[6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû;
3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíàìèä;
3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíàìèä;
ìåòèëàìèä 3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
2-[5,6-äèìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí;
[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]óêñóñíóþ êèñëîòó;
2-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòàíêàðáîíîâóþ

êèñëîòó;
1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-îë;
1-{1-(öèêëîáóòàíêàðáîíîâà  êèñëîòà)-3-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-

èëîêñè}öèêëîáóòàíêàðáîíîâóþ êèñëîòó;
1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-6-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
[2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]óêñóñíóþ êèñëîòó;
3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èë]

êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
3-(4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè)-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
êàëèé 2-(5-ìåòîêñè)-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîêñèëàò;
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2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ýòàíîë;
2-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë;
{1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}ìåòàíîë;
2-(6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ýòàíîë;
3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èë]

êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
2-[2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]ýòàíîë;
3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïàí-1-îë;
3-{6-{4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïàíîë;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë;
3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë;
3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë;
2-[1-ìåòèë-5-(2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-[1-ìåòèë-5-(2-ìåòèë-2H-òåòðàçîë-5-èë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-[1-ìåòèë-5-(1-ìåòèë-1Í-òåòðàçîë-5-èë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]ýòàíîí;
2-(5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(S)-3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë;
(R)-3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë;
2-[5-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòîêñè)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-[1-ìåòèë-5-(5-ìåòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(R)-3-[6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-

1,2-äèîë;
6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-îë;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-[5-(ïèðèäèí-4-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-3-ìåòèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(1Í-ïèððîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(1-ìåòèë-1Í-ïèððîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-îë;
2-(6-èçîïðîïîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-[5,6-äèìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëàìèí;
N-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòàíñóëüôîíàìèä;
N-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]àöåòàìèä;
N-{1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-ìë]ìåòèë}òèåí-2-

èëñóëüôîíàìèä;
{1-[5-(1-ãèäðîêñèìåòèëöèêëîáóòîêñè)-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

öèêëîáóòèë}ìåòàíîë;
{1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}ìåòàíîë;
5-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-ìë]ýòèë-2H-òåòðàçîë;
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíèòðèë;
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíàìèä;
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
3-[6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïàí-1-îë;
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ýòèëîâûé ýôèð [2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû;
2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)ôåíîë;
3-ôòîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
ýòèë 3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-ìë}ïðîïèîíàò;
2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
6-(4-ìåòèëñóëüôèíèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-ìåòèëñóëüôîíèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèëàìèí;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}àöåòàìèä;
àìèä N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}

öèêëîïðîïèëêàðáîíîâîé êèñëîòû;
N-(3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}áóòèðàìèä;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}ìåòîêñèàöåòàìèä;
àìèä N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}òèåí-2-

èëêàðáîíîâîé êèñëîòû;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-N'-ïðîïèëìî÷åâèíó;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-N'-

êàðáîýòîêñèìåòèëìî÷åâèíó;
N-{1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèë}-N'-

òåòðàãèäðîïèðàí-2-èëìî÷åâèíó;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-N',N'-

äèýòèëìî÷åâèíó;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}ìåòàíñóëüôîíàìèä;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}òèåí-2-

èëñóëüôîíàìèä;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}äèìåòèëèçîêñàçîë-4-

èëñóëüôîíàìèä;
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-1-ìåòèëèìèäàçîë-4-

èëñóëüôîíàìèä;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-

1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ìîðôîëèí-4-

èëìåòàíîí;
3-[6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-(4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîêñàìèä;
3-[6-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä;
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6-(4-ïèððîëèäèí-1-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-(ôóðàí-2-èë)ôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)ôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
2-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïàí-2-îë;
1-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ýòàíîí;
6-[4-(4-{2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë}ïèïåðàçèí-1-èë)ôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
6-(4-ïèïåðàçèí-1-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí;
2-ìåòèë-4-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]áóòàí-2-îë;
[3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-èë]-ìåòèëàìèí;
2-{[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-(1-ìåòèëïèïåðàçèí)-4-

èë}ýòàíîí;
N-öèêëîáóòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
N-(3-èìèäàçîë-1-èëïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
1-(2,5-äèãèäðîïèððîë-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

ýòàíîí;
N-öèêëîãåêñèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
N-öèêëîïåíòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
N-(3-äèìåòèëàìèíîïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
ìåòèëîâûé ýôèð 6-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòèëàìèíî}ãåêñàíîâîé êèñëîòû;
1-[1,4']áèïèïåðèäèíèë-1'-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]ýòàíîí;
N-(3,3-äèìåòèëáóòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
N-(3-ýòîêñèïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
1-(3,3-äèìåòèëïèïåðèäèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(3-îêñîèçîêñàçîëèäèí-4-

èë)àöåòàìèä;
1-[4-(4-õëîðôåíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-(5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
1-(4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-òèàçîëèäèí-3-èëýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-[4-(3-

ôåíèëàëëèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ýòàíîí;
N-ôóðàí-2-èëìåòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(2-ïèðèäèí-4-

èëýòèë)àöåòàìèä;
N-öèêëîïðîïèëìåòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-

ïðîïèëàöåòàìèä;
N-(1-öèêëîãåêñèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-ìåòèë-N-ïèðèäèí-3-

èëìåòèëàöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-(4-ìåòàòîëèëïèïåðàçèí-1-

èë)ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(2-

ôåíèëñóëüôàíèëýòèë)àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(4-ìîðôîëèí-4-

èëôåíèë)àöåòàìèä;
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N-öèêëîïðîïèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-(3-ìåòèëïèïåðàçèí-1-

èë)ýòàíîí;
N-(4-öèêëîãåêñèëôåíèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(2-

ìåòèëöèêëîãåêñèë)àöåòàìèä;
N-öèêëîãåêñèëìåòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ïèððîëèäèí-1-èëýòàíîí;
4-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòèë}ïèïåðàçèí-2-îí;
4-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòèë}-3,3-

äèìåòèëïèïåðàçèí-2-îí;
4-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòèë}-1-

ìåòèëïèïåðàçèí-2-îí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-òèîìîðôîëèí-4-èëýòàíîí;
N-(2-ãèäðîêñè-2-ôåíèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
1-(2,6-äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]ýòàíîí;
N-(4-äèýòèëàìèíîìåòèëôåíèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]àöåòàìèä;
N-[2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)ýòèë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-

èëìåòèë)àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-ïèðèäèí-2-

èëìåòèëàöåòàìèä;
N-(1,2-äèìåòèëïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
N-(3-áåíçèëîêñèïèðèäèí-2-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]àöåòàìèä;
2-(5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-õèíîëèí-3-èëàöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-õèíîëèí-8-èëàöåòàìèä;
N-èçîõèíîëèí-5-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(3-ìåòèëáóòèë)àöåòàìèä;
N-èçîõèíîëèí-1-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-õèíîëèí-2-èëàöåòàìèä;
1-(3,6-äèãèäðî-2H-ïèðèäèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-

1-èë]ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-[3-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-

èë)ïðîïèë]àöåòàìèä;
N-(2-öèêëîãåêñ-1-åíèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
N-[2-(1Í-èíäîë-3-èë)ýòèë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-[4-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-

êàðáîíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ýòàíîí;
N-àäàìàíòàí-1-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-

ìåòèëàöåòàìèä;
1-(4-áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
1-[4-(4-õëîðáåíçèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
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èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-[4-(1-

ôåíèëýòèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-[4-(2-ìîðôîëèí-4-

èëýòèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ýòàíîí;
1-[4-(4-ìåòîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-[3-(2-îêñîïèððîëèäèí-1-

èë)ïðîïèë]àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ïèïåðèäèí-1-èëýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(2-ïèïåðèäèí-1-

èëýòèë)àöåòàìèä;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(2-ïèððîëèäèí-1-

èëýòèë)àöåòàìèä;
1-[4-(2-ìåòîêñèýòèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
1-[4-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
N-èçîáóòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
1-[4-(4-òðåò-áóòèëáåíçèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòèëîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

2-òë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(1-ìåòèë-3-

ôåíèëïðîïèë)àöåòàìèä;
N-(4-äèýòèëàìèíî-1-ìåòèëáóòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-

1-èë]àöåòàìèä;
N-áåíçèë-N-(2-ãèäðîêñèýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-

èë]àöåòàìèä;
1-{4-[2-(2-ãèäðîêñèýòîêñè)ýòèë]ïèïåðàçèí-1-èë}-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
N-(1-ãèäðîêñèìåòèë-2-ìåòèëáóòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
N-áåíçèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-ìåòèëàöåòàìèä;
N-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè~3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
N-(3-ãèäðîêñèïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
N-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
1-(4-áåíçãèäðèëïèïåðàçèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-

1-èë]ýòàíîí;
1-(4-áåíçèëïèïåðàçèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

ýòàíîí;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(3-ïèððîëèäèí-1-è-

ïðîïèë)àöåòàìèä;
N-(1-áåíçèëïèïåðèäèí-4-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòàìèä;
1-[4-(4-õëîð-ôåíèë)-4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
ìåòèëîâûé ýôèð 2-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

àöåòèëàìèíî}-3-ìåòèëïåíòàíîâîé êèñëîòû;
2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(2-ìåòèëõèíîëèí-4-

èë)àöåòàìèä;
N-(2-áåíçèëñóëüôàíèë-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä;
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[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]óêñóñíóþ êèñëîòó;
2-{[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]-1-öèêëîïðîïèëàìèíî}ýòàíîí;
N-(3-ýòîêñèïðîïèë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]àöåòàìèä;
1-ïèððîëèäèí-1-èë-2-[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí;
1-(3,6-äèãèäðî-2H-ïèðèäèí-1-èë)-2-[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]

ýòàíîí;
1-ìåòèë-4-{2-[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]àöåòèë}ïèïåðàçèí-2-îí;
2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]-N-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-

èëìåòèë)àöåòàìèä;
1-(2,6-äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)-2-[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí;
2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]-1-òèîìîðôîëèí-4-èëýòàíîí;
1-(4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí;
1-(3,3-äèìåòèëïèïåðèäèí-1-èë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí;
4-{2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]àöåòèë}ïèïåðàçèí-2-îí;
N-(1-ìåòèëáóòèë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]àöåòàìèä;
N-áèöèêëî[2,2,1]ãåïò-2-èë-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]àöåòàìèä;
N-[3-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïðîïèë]-2-[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]

àöåòàìèä;
1-[4-(3-äèìåòèëàìèíîïðîïèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí;
1-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí;
1-[4-(4-õëîðôåíèë)-4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë]-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí;
1-[4-(3-ãèäðîêñèôåíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-

èë]ýòàíîí;
3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó;
3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëïðîïàí-1-

îí;
3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-ôåíèëïðîïèîíàìèä;
3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-òèîìîðôîëèí-4-èëïðîïàí-

1-îí;
3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-

èë)ïðîïàí-1-îí;
3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-

èëìåòèë)ïðîïèîíàìèä;
N-(2-ãèäðîêñè-2-ôåíèëýòèë)-3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

ïðîïèîíàìèä;
N-(2-ãèäðîêñèýòèë)-3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

ïðîïèîíàìèä;
1-[4-(4-õëîðôåíèë)-4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ìîðôîëèí-4-èë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ïèïåðèäèí-1-èë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(2-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]îðòîòîëèëàìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(3-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ìåòàòîëèëàìèí;
(4-ôòîðôåíèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(4-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ïàðàòîëèëàìèí;
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áåíçèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí;
(4-ôòîðáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
(4-ìåòîêñèáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

èë]àìèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
ìåòèëîâûé ýôèð 3-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

èëàìèíî]áåíçîéíîé êèñëîòû;
öèêëîïðîïèëìåòèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ôåíèëàìèí;
áóòèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí;
ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû èëè
òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû; è èõ ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ
N-îêñèäû è ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû (1à) íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  äë 
èíãèáèðîâàíè  SYK  âë þòñ :

6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí, (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ1), ïðèìåð 1(à);

6-(1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê
À1-Â1-Ñ46), ïðèìåð 1(b);

3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë, (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â6-Ñ46), ïðèìåð 2(à);

3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â6-Ñ1), ïðèìåð 2(b);

2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîë; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â5-Ñ1), ïðèìåð 2(d);

6-(1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â2-
Ñ46), ïðèìåð 2(å);

N-{3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèë}àöåòàìèä, (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â7-Ñ46), ïðèìåð 4(à);

1-ìåòèë-3-(5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-îë; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå
êàê À1-Â1-Ñ10), ïðèìåð 7;

[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ìåòàíîë; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê
À2-Â4-Ñ46), ïðèìåð 9(ñ);

6-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê
À1-Â2-Ñ1), ïðèìåð 11;

2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â8-Ñ1), ïðèìåð 12(à);

2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-îêñîýòèë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
4-êàðáîíèòðèë; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À3-Â8-Ñ1), ïðèìåð 12(b);

4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À5-Â1-Ñ1), ïðèìåð 13(b);

4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À5-Â2-Ñ1), ïðèìåð 13(c);

1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ5), ïðèìåð 13(f);

àìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ15), ïðèìåð 14(b);

ìåòèëàìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]
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öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À21-Â1-Ñ16), ïðèìåð 14(ñ);
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ34), ïðèìåð 14(å);
(2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ24), ïðèìåð 14(g);
àìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;

(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ29), ïðèìåð 14(i);
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-èíäîë-

5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ31), ïðèìåð 14(m);
(2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â5-Ñ33), ïðèìåð 14(n);
(2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-6-

êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â18-Ñ24), ïðèìåð 14(o);
(1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-

êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ51), ïðèìåð 14(q);
2-ìåòîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé

êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ25), ïðèìåð 14(v);
2-ãèäðîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-1-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ34), ïðèìåð 14(aa);
ìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;

(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ23), ïðèìåð 14(ab);
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â1-Ñ25),
ïðèìåð  14(am);

(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â2-Ñ25), ïðèìåð
14(an);

(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-[4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-
1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À3-Â1-Ñ31), ïðèìåð
14(ao);

(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-[4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-
èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À3-Â1-Ñ97), ïðèìåð 14(ap);

[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ6), ïðèìåð 15(à);

2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ2), ïðèìåð 15(b);

1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòàí-1-
êàðáîíîâà  êèñëîòà; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ11), ïðèìåð 15(c);

1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-îë; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå
êàê À2-Â1-Ñ10), ïðèìåð 15(e);

1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-6-êàðáîíîâà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â18-Ñ28), ïðèìåð 15(g);

3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ2), ïðèìåð 15(h);

1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ28), ïðèìåð 15(i);

3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâà  êèñëîòà; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â1-Ñ28), ïðèìåð 15(m);

3-[4-(3,5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà 
êèñëîòà; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â2-Ñ28), ïðèìåð 15(n);

4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â1-Ñ1), ïðèìåð 15(o);

4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À69-Â2-Ñ1), ïðèìåð 15(p);
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3-(4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À5-Â1-Ñ28), ïðèìåð 15(q);

3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â2-Ñ28), ïðèìåð 15(s);

2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ýòàíîë; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ3), ïðèìåð 16(à);

2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ7), ïðèìåð 16(b);

{1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}ìåòàíîë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ12), ïðèìåð 16(c);

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ1), ïðèìåð 17(à);

3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ9), ïðèìåð 17(b);

3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ4), ïðèìåð 17(c);

3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ5), ïðèìåð 17(d);

2-[1-ìåòèë-5-(2H-òåòðàçîë-5-èë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ36), ïðèìåð 17(e);

2-[1-ìåòèë-5-(2-ìåòèë-2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ35), ïðèìåð 17(f);

1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]ýòàíîí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ20), ïðèìåð 17(h);

2-(5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â17-Ñ1), ïðèìåð 17(i);

(R)-3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ80), ïðèìåð 17(j);

(S)-3-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ89), ïðèìåð 17(k);

2-[5-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòîêñè)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ17), ïðèìåð 17(l);

2-[1-ìåòèë-5-(5-ìåòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ68), ïðèìåð 17(m);

(R)-3-[6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-
1,2-äèîë; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â17-Ñ80), ïðèìåð 17(n);

6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-îë; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â17-Ñ10), ïðèìåð 17(o);

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À13-Â1-Ñ1), ïðèìåð 17(p);

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À3-Â1-Ñ1), ïðèìåð 17(r);

4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À28-Â1-Ñ1), ïðèìåð 17(s);

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À15-Â1-Ñ1), ïðèìåð 17(t);

4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À28-Â2-Ñ1), ïðèìåð 17(y);

N-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]àöåòàìèä; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ45), ïðèìåð 19(b);

{1-[5-(1-ãèäðîêñèìåòèëöèêëîáóòîêñè)-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë-èíäîë-1-èë]
öèêëîáóòèë}ìåòàíîë; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â13-Ñ12), ïðèìåð 20(à);

{1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}ìåòàíîë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ13), ïðèìåð 20(b);
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2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À3-Â2-Ñ1), ïðèìåð 32;

(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À68-Â1-Ñ1), ïðèìåð 40(à);

(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-
1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À28-Â1-Ñ31), ïðèìåð
40(b);

(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À68-Â3-Ñ1), ïðèìåð 40(e);

(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À70-Â1-Ñ1), ïðèìåð 40(g);

(2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
4-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À85-Â1-Ñ1), ïðèìåð 40(h);

(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À86-Â1-Ñ1), ïðèìåð 40(i);

(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À69-Â2-Ñ1), ïðèìåð 40(j);

ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé
êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À9-Â2-Ñ1), ïðèìåð 60;

òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû; ïðèìåð 61;

è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1à) äë 
èíãèáèðîâàíè  SYK  âë þòñ :

6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À28-Â1-Ñ1), ïðèìåð 1(a);

àìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ15), ïðèìåð 14(b);

(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â1-Ñ25),
ïðèìåð 14(am);

(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-
èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À3-Â1-Ñ97), ïðèìåð 14(ap);

3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî(2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâà  êèñëîòà; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â1-Ñ28), ïðèìåð 15(m);

3-[4-(3,5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâà 
êèñëîòà; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â2-Ñ28), ïðèìåð 15(n);

4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À83-Â1-Ñ1), ïðèìåð 15(o);

2-[1-ìåòèë-5-(2H-òåòðàçîë-5-èë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â1-Ñ36), ïðèìåð 17(e);

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À3-Â1-Ñ1), ïðèìåð 17(r);

{1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}ìåòàíîë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â1-Ñ13), ïðèìåð 20(b);

(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À68-Â1-Ñ1), ïðèìåð 40(a);

(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À68-Â3-Ñ1), ïðèìåð 40(e);

è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.
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Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1b) äë 
èíãèáèðîâàíè  SYK  âë þòñ :

6-èíäîëèçèí-1-èë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â40-
Ñ46), ïðèìåð 1(p);

6-(3-ìåòèëèíäîëèçèí-1-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê
À1-Â41-Ñ46), ïðèìåð 1(q);

è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1c) äë 
èíãèáèðîâàíè  SYK  âë þòñ :

6-(1-ìåòèë-4-ôåíèë-1Í-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À1-Â43), ïðèìåð 1(ad);

è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1d) äë 
èíãèáèðîâàíè  SYK  âë þòñ :

6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À1-
Â55), ïðèìåð 1(w);

6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå
êàê À29-Â55), ïðèìåð 1(x);

3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À33-Â33), ïðèìåð 14(t);

5-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ýòèë-2H-òåòðàçîë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À35-Â55), ïðèìåð 22;

3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíàìèä; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À32-Â55), ïðèìåð 24;

3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À31-Â55), ïðèìåð 25(a);

3-[6-(4-òðåò-áêòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïàí-1-îë; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À30-Â55), ïðèìåð 26;

N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}àöåòàìèä;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À39-Â55), ïðèìåð 36(a);

N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}ìåòàíñóëüôîíàìèä;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À38-Â55), ïðèìåð 39(a);

2-ìåòèë-4-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]áóòàí-2-îë;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À59-Â55), ïðèìåð 50;

4-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë-áóòàí-2-îí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê À58-Â55), ïðèìåð 51;

è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1à) äë 
èíãèáèðîâàíè  Aurora2  âë þòñ :

1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-6-êàðáîíîâà  êèñëîòà;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê A2-B18-C28), ïðèìåð 15(g);

2-[1-ìåòèë-5-(ïèðèäèí-4-èë)-1Í-èíäîë-3-èë]-4-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí; (ñîåäèíåíèå,
îáîçíà÷åííîå êàê A2-B1-C37), ïðèìåð 17(q);

N-{1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèë}òèåí-2-
èëñóëüôîíàìèä; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê A2-B1-C69), ïðèìåð 19(c);

N-{1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èë]ìåòèë}-N'-
òåòðàãèäðîïèðàí-2-èëìî÷åâèíà; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê A2-B1-C74), ïðèìåð 37(c);

2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-(2-ìåòèëõèíîëèí-4-
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èë)àöåòàìèä; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê A2-B123-C1), ïðèìåð 53(cf);
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(2-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê A87-B1-C1), ïðèìåð 59(b);
è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè

ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1ñ) äë 
èíãèáèðîâàíè  Aurora2  âë þòñ :

6-(1-ìåòèë-1Í-ïèððîë-2-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí; (ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê
À1-Â53), ïðèìåð 1(î);

è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1à), â êîòîðîé îñòàòîê
ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 2 èíäîëüíîãî êîëüöà, è ñîåäèíåíè  ôîðìóëû

1(ñ), â êîòîðîé îñòàòîê ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 2 ïèððîëüíîãî êîëüöà,

äåìîíñòðèðóþò ñåëåêòèâíîñòü èíãèáèðîâàíè  â îòíîøåíèè Aurora2.
Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1à), â êîòîðîé îñòàòîê

(ãäå R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, à Õ1 ïðåäñòàâë åò ÑÍ) ïðèñîåäèíåí â

ïîëîæåíèè 3 èíäîëüíîãî êîëüöà, è ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1(ñ), â êîòîðîé îñòàòîê
(ãäå R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, à Õ1 ïðåäñòàâë åò ÑÍ èëè N, îñîáåííî

N) ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 3 ïèððîëüíîãî êîëüöà,  âë þòñ  ïðåäïî÷òèòåëüíûìè äë 
èíãèáèðîâàíè  IGF1R.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ôîðìóëû (1à) äë 
èíãèáèðîâàíè  IGF1R  âë þòñ :

2-[5,6-äèìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â118-Ñ1), ïðèìåð 14(aq);

2-[5,6-äèìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(ñîåäèíåíèå, îáîçíà÷åííîå êàê À2-Â122-Ñ1), ïðèìåð 1(ab);

ìåòàíñóëüôîíàò 2-(5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà;
ïðèìåð 21(g);

è ñîîòâåòñòâóþùèå N-îêñèäû è èõ ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû, è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû (íàïðèìåð, ãèäðàòû) òàêèõ ñîåäèíåíèé è èõ N-îêñèäû è
ïðîëåêàðñòâåííûå ôîðìû.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  äåìîíñòðèðóþò ïîëåçíóþ ôàðìàêîëîãè÷åñêóþ
àêòèâíîñòü, è ñîîòâåòñòâåííî îíè âêëþ÷åíû â ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè, è èõ
èñïîëüçóþò äë  ëå÷åíè  ïàöèåíòîâ, ñòðàäàþùèõ íåêîòîðûìè íàðóøåíè ìè çäîðîâü .
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Òàêèì îáðàçîì, ñëåäóþùèé àñïåêò èçîáðåòåíè  ñîñòàâë þò ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  è ñîäåðæàùèå èõ êîìïîçèöèè äë  ïðèìåíåíè  â òåðàïèè.

Ñîåäèíåíè , âêëþ÷åííûå â îáúåì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , áëîêèðóþò êàòàëèòè÷åñêóþ
àêòèâíîñòü êèíàçû â ñîîòâåòñòâèè ñ òåñòàìè, ïðåäñòàâëåííûìè â ëèòåðàòóðå è îïèñàííûìè
äàëåå èññëåäîâàíè ìè in vitro, ïðè÷åì ðåçóëüòàòû ýòèõ òåñòîâ, êàê ñ÷èòàþò,
êîððåëèðóþò ñ ôàðìàêîëîãè÷åñêîé àêòèâíîñòüþ ó ÷åëîâåêà è äðóãèõ ìëåêîïèòàþùèõ. Òàê, â
ñëåäóþùåì âàðèàíòå â íàñòî ùåì èçîáðåòåíèè ïðåäëîæåíû ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  è ñîäåðæàùèå òàêèå ñîåäèíåíè  êîìïîçèöèè äë  èñïîëüçîâàíè  ïðè ëå÷åíèè
ïàöèåíòîâ, ñòðàäàþùèõ îò èëè ïðåäðàñïîëîæåííûõ ê ñîñòî íè ì, êîòîðûå ìîæíî
îáëåã÷èòü ïóòåì ââåäåíè  èíãèáèòîðîâ ïðîòåèíêèíàçû (íàïðèìåð, Syk, Aurora2, KDR, FAK
è IGF1R). Íàïðèìåð, ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  ëå÷åíè 
âîñïàëèòåëüíûõ çàáîëåâàíèé, íàïðèìåð àñòìû: âîñïàëèòåëüíûõ äåðìàòîçîâ (íàïðèìåð,
ïñîðèàçà, ãåðïåòè÷åñêîãî äåðìàòèòà, ýêçåìû, íåêðîòèçèðóþùåãî è êîæíîãî âàñêóëèòîâ,
áóëëåçíîãî çàáîëåâàíè ); àëëåðãè÷åñêèõ ðèíèòîâ è àëëåðãè÷åñêèõ êîíúþíêòèâèòîâ;
âîñïàëåíèé ñóñòàâîâ, âêëþ÷à  àðòðèò, ðåâìàòîèäíûé àðòðèò è äðóãèå ñîñòî íè ,
ñîïðîâîæäàþùèå àðòðèòû, òàêèå êàê ðåâìàòîèäíûé ñïîíäèëèò, ïîäàãðè÷åñêèé àðòðèò,
òðàâìàòè÷åñêèé àðòðèò, êîðåâà  êðàñíóõà, ïñîðèàòè÷åñêèé àðòðèò è îñòåîàðòðèò.
Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî òàêæå èñïîëüçîâàòü äë  ëå÷åíè  õðîíè÷åñêèõ
îáñòðóêòèâíûõ ëåãî÷íûõ çàáîëåâàíèé (COPD), îñòðîãî ñèíîâèòà, àóòîèììóííîãî äèàáåòà,
àóòîèììóííîãî ýíöåôàëîìèåëèòà, êîëèòà, àòåðîñêëåðîçà, çàáîëåâàíèé ïåðèôåðè÷åñêèõ
ñîñóäîâ, ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûõ çàáîëåâàíèé, ðàññå ííîãî ñêëåðîçà, ðåñòåíîçà,
ìèîêàðäèòà, B êëåòî÷íûõ ëèìôîì, ñèñòåìíîé êðàñíîé âîë÷àíêè, çàáîëåâàíèé òèïà
«òðàíñïëàíòàò ïðîòèâ õîç èíà», è äðóãèõ ñîñòî íèé, ñâ çàííûõ ñ îòòîðæåíèåì
òðàíñïëàíòàòîâ, ðàêîâûõ çàáîëåâàíèé è îïóõîëåé (òàêèõ êàê êîëîðåêòàëüíûå îïóõîëè,
îïóõîëè ïðîñòàòû, ìîëî÷íîé æåëåçû, ùèòîâèäíîé æåëåçû è ðàê òîëñòîé êèøêè è ëåãêèõ), è
âîñïàëèòåëüíûõ çàáîëåâàíèé êèøå÷íèêà. Êðîìå òîãî, ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
ìîæíî èñïîëüçîâàòü â êà÷åñòâå àíòèàíãèîãåííûõ àãåíòîâ îïóõîëåé.

Ñïåöèàëüíûì âàðèàíòîì òåðàïåâòè÷åñêèõ ìåòîäîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë åòñ 
ëå÷åíèå àñòìû.

Äðóãèì ñïåöèàëüíûì âàðèàíòîì òåðàïåâòè÷åñêèõ ìåòîäîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
 âë åòñ  ëå÷åíèå ïñîðèàçà.

Äðóãèì ñïåöèàëüíûì âàðèàíòîì òåðàïåâòè÷åñêèõ ìåòîäîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
 âë åòñ  ëå÷åíèå âîñïàëåíè  ñóñòàâîâ.

Äðóãèì ñïåöèàëüíûì âàðèàíòîì òåðàïåâòè÷åñêèõ ìåòîäîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
 âë åòñ  ëå÷åíèå âîñïàëèòåëüíûõ çàáîëåâàíèé êèøå÷íèêà.

Äðóãèì ñïåöèàëüíûì âàðèàíòîì òåðàïåâòè÷åñêèõ ìåòîäîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
 âë åòñ  ëå÷åíèå ðàêîâûõ çàáîëåâàíèé è îïóõîëåé.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãîé îòëè÷èòåëüíîé îñîáåííîñòüþ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
ïðåäëîæåí ñïîñîá ëå÷åíè  ïàöèåíòà (÷åëîâåêà èëè æèâîòíîãî), ñòðàäàþùåãî îò èëè
ïîäâåðæåííîãî ñîñòî íè ì, êîòîðûå ìîæíî îáëåã÷èòü ââåäåíèåì èíãèáèòîðîâ
ïðîòåèíêèíàçû (íàïðèìåð, Syk, Aurora2, KDR, FAK è IGF1R), íàïðèìåð, òàêèõ ñîñòî íèé,
êîòîðûå îïèñàíû íèæå, êîòîðûé âêëþ÷àåò ââåäåíèå ïàöèåíòó ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà
ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èëè ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
êîìïîçèöèè. Ïîä òåðìèíîì "ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî" ïîäðàçóìåâàþò òàêîå êîëè÷åñòâî
ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , êîòîðîå ýôôåêòèâíî äë  èíãèáèðîâàíè 
êàòàëèòè÷åñêîé àêòèâíîñòè ïðîòåèíêèíàçû, òàêîé êàê Syk, Aurora2, KDR, FAK è IGF1R, â
ðåçóëüòàòå ÷åãî äîñòèãàåòñ  íóæíûé òåðàïåâòè÷åñêèé ýôôåêò.

Ñëåäóåò ó÷èòûâàòü, ÷òî ïðèâåäåííûé â äàííîì îïèñàíèè òåðìèí «ëå÷åíèå» ñëåäóåò
ðàññìàòðèâàòü êàê âêëþ÷àþùèé ïðîôèëàêòèêó, à òàêæå ëå÷åíèå âû âëåííûõ ñîñòî íèé.

Â îáúåì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âêëþ÷åíû òàêæå êîìïîçèöèè, ñîäåðæàùèå, ïî êðàéíåé
ìåðå, îäíî èç ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âìåñòå ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûì íîñèòåëåì èëè ýêñöèïèåíòîì.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ââîäèòü ëþáûì ïîäõîä ùèì ñïîñîáîì. Íà
ïðàêòèêå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îáû÷íî ìîæíî ââîäèòü ïàðýíòåðàëüíî,
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íàðóæíî, ðåêòàëüíî, ïåðîðàëüíî èëè ñ ïîìîùüþ èíãàë öèé, îñîáåííî â ñëó÷àå
ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè .

Êîìïîçèöèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü îáû÷íûìè ñïîñîáàìè, èñïîëüçó 
îäèí èëè áîëåå ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ àäúþâàíòîâ èëè ýêñöèïèåíòîâ. Àäúþâàíòû
âêëþ÷àþò (íàð äó ñ äðóãèìè), ðàçáàâèòåëè, ñòåðèëüíûå âîäíûå ñðåäû è ðàçëè÷íûå
íåòîêñè÷íûå îðãàíè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè. Êîìïîçèöèè ìîãóò áûòü â ôîðìå òàáëåòîê,
ïèëþëü, ãðàíóë, ïîðîøêîâ, âîäíûõ ðàñòâîðîâ èëè ñóñïåíçèé, ðàñòâîðîâ äë  èíúåêöèé,
ýëèêñèðîâ èëè ñèðîïîâ è ìîãóò ñîäåðæàòü îäèí èëè áîëåå àãåíòîâ, âûáðàííûõ èç ãðóïïû,
âêëþ÷àþùåé ïîäñëàñòèòåëè, âêóñîâûå àãåíòû, àðîìàòèçàòîðû, êðàñèòåëè èëè
ñòàáèëèçàòîðû äë  ïîëó÷åíè  ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ïðåïàðàòîâ. Âûáîð íîñèòåë 
è ñîäåðæàíèå àêòèâíîãî âåùåñòâà â íîñèòåëå îáû÷íî îïðåäåë þò â ñîîòâåòñòâèè ñ
ðàñòâîðèìîñòüþ è õèìè÷åñêèìè ñâîéñòâàìè àêòèâíîãî ñîåäèíåíè , êîíêðåòíûì ñïîñîáîì
ââåäåíè  è óñëîâè ìè, ñóùåñòâóþùèìè â ôàðìàöåâòè÷åñêîé ïðàêòèêå. Òàê íàïðèìåð, äë 
ïðèãîòîâëåíè  òàáëåòîê ìîæíî èñïîëüçîâàòü ýêñöèïèåíòû, òàêèå êàê ëàêòîçà, öèòðàò
íàòðè , êàðáîíàò êàëüöè , äèêàëüöèéôîñôàò, è ðàçðûõë þùèå àãåíòû, òàêèå êàê êðàõìàë,
àëüãèíîâûå êèñëîòû, è íåêîòîðûå êîìïëåêñíûå ñèëèêàòû âìåñòå ñî ñìàçûâàþùèìè
àãåíòàìè, òàêèìè êàê ñòåàðàò ìàãíè , íàòðèéëàóðèëñóëüôàò è òàëüê. Äë  ïðèãîòîâëåíè 
êàïñóë óäîáíî èñïîëüçîâàòü ëàêòîçó è âûñîêîìîëåêóë ðíûå ïîëèýòèëåíãëèêîëè.

Åñëè èñïîëüçóþò âîäíûå ñóñïåíçèè, îíè ìîãóò ñîäåðæàòü ýìóëüãèðóþùèå àãåíòû èëè
àãåíòû, êîòîðûå îáëåã÷àþò ïîëó÷åíèå ñóñïåíçèé. Ìîæíî òàêæå èñïîëüçîâàòü ðàçáàâèòåëè,
òàêèå êàê ñàõàðîçà, ýòàíîë, ïîëèýòèëåíãëèêîëü, ãëèöåðèí è õëîðîôîðì èëè èõ ñìåñè.

Äë  ïàðýíòåðàëüíîãî ââåäåíè  èñïîëüçóþò ýìóëüñèè, ñóñïåíçèè èëè ðàñòâîðû ïðîäóêòîâ
â ñîîòâåòñòâèè ñ íàñòî ùèì èçîáðåòåíèåì â ðàñòèòåëüíîì ìàñëå, íàïðèìåð êóíæóòíîì
ìàñëå, àðàõèñîâîì ìàñëå èëè îëèâêîâîì ìàñëå, èëè â âîäíî-îðãàíè÷åñêèõ ðàñòâîðàõ,
òàêèõ êàê âîäà è ïðîïèëåíãëèêîëü, â ðàñòâîðàõ ñëîæíûõ îðãàíè÷åñêèõ ýôèðîâ äë 
èíúåêöèé, òàêèõ êàê ýòèëîëåàò, òàê æå êàê â âèäå ñòåðèëüíûõ âîäíûõ ðàñòâîðîâ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé. Ðàñòâîðû ñîëåé ïðîäóêòîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
îñîáåííî óäîáíî èñïîëüçîâàòü äë  ââåäåíè  ñ ïîìîùüþ âíóòðèìûøå÷íûõ èëè ïîäêîæíûõ
èíúåêöèé. Âîäíûå ðàñòâîðû, òàêæå âêëþ÷àþùèå ðàñòâîðû ñîëåé â ÷èñòîé
äèñòèëëèðîâàííîé âîäå, ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  âíóòðèâåííîãî ââåäåíè , ïðè óñëîâèè ÷òî
âåëè÷èíà èõ ðÍ ñêîððåêòèðîâàíà ïîäõîä ùèì îáðàçîì, òàê ÷òî îíè ñîîòâåòñòâóþùèì
îáðàçîì çàáóôåðåíû è  âë þòñ  èçîòîíè÷íûìè ñ äîñòàòî÷íûì êîëè÷åñòâîì ãëþêîçû è
õëîðèäà íàòðè  è ÷òî îíè ñòåðèëèçîâàíû ïóòåì íàãðåâàíè , îáëó÷åíè  èëè
ìèêðîôèëüòðàöèè.

Äë  íàðóæíîãî ïðèìåíåíè  ìîæíî èñïîëüçîâàòü ãåëè (íà âîäíîé èëè ñïèðòîâîé îñíîâå),
êðåìû èëè ìàçè, ñîäåðæàùèå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè . Ñîåäèíåíè 
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîãóò áûòü òàêæå âêëþ÷åíû â ãåëåâóþ èëè ìàòðè÷íóþ îñíîâó äë 
èñïîëüçîâàíè  â ïëàñòûð õ, ÷òî ïîçâîëèëî áû îáåñïå÷èòü ðåãóëèðóåìîå ïîñòóïëåíèå
ñîåäèíåíè  ÷åðåç òðåíñäåðìàëüíûé áàðüåð.

Äë  ââåäåíè  ïóòåì èíãàë öèé ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ðàñòâîðèòü
èëè ñóñïåíäèðîâàòü â ïîäõîä ùåì íîñèòåëå äë  èñïîëüçîâàíè  â ðàñïûëèòåëå èëè â âèäå
àýðîçîë  ñóñïåíçèè èëè ðàñòâîðà, èëè ìîæíî àäñîðáèðîâàòü èëè àáñîðáèðîâàòü íà
ïîäõîä ùèõ òâåðäûõ íîñèòåë õ äë  èñïîëüçîâàíè  â ñóõîì ïîðîøêîâîì èíãàë òîðå.

Òâåðäûå êîìïîçèöèè äë  ðåêòàëüíîãî ââåäåíè  âêëþ÷àþò ñóïïîçèòîðèè, ñîçäàííûå â
ñîîòâåòñòâèè ñ èçâåñòíûìè ñïîñîáàìè è ñîäåðæàùèå, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíî ñîåäèíåíèå
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

Ïðîöåíòíîå ñîäåðæàíèå àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà â êîìïîçèöèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
ìîæåò âàðüèðîâàòüñ , ïðè÷åì íåîáõîäèìî, ÷òîáû îíî ñîñòàâë ëî êîëè÷åñòâî, êîòîðîå
îáåñïå÷èò ïîëó÷åíèå íóæíîé äîçû.

Î÷åâèäíî, ÷òî íåñêîëüêî åäèíè÷íûõ äîçîâûõ ôîðì ìîæíî ââîäèòü ïðèìåðíî â îäíî è òî
æå âðåì . Èñïîëüçóåìóþ äîçó îïðåäåë åò âðà÷, è îíà çàâèñèò îò æåëàòåëüíîãî
òåðàïåâòè÷åñêîãî ýôôåêòà, ñïîñîáà ââåäåíè  è äëèòåëüíîñòè ëå÷åíè , à òàêæå îò
ñîñòî íè  ïàöèåíòà. Äë  âçðîñëûõ äîçû îáû÷íî ñîñòàâë þò îò îêîëî 0,001 äî îêîëî 50,
ïðåäïî÷òèòåëüíî îò îêîëî 0,001 äî îêîëî 5 ìã/êã ìàññû òåëà â äåíü ïðè èíãàë öèè, îò
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îêîëî 0,01 äî îêîëî 100, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 0,1 äî 70, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 0,5
äî 10 ìã/êã ìàññû òåëà â äåíü ïðè ïåðîðàëüíîì ââåäåíèè, è îò îêîëî 0,001 äî îêîëî 10,
ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 0,01 äî 1,0 ìã/êã ìàññû òåëà â äåíü ïðè âíóòðèâåííîì ââåäåíèè. Â
êàæäîì êîíêðåòíîì ñëó÷àå äîçû îïðåäåë þò â ñîîòâåòñòâèè ñ ôàêòîðàìè, ïðèñóùèìè
ïîäëåæàùåìó ëå÷åíèþ ïàöèåíòó, òàêèìè êàê âîçðàñò, ìàññó, îáùåå ñîñòî íèå çäîðîâü  è
äðóãèå õàðàêòåðèñòèêè, êîòîðûå ìîãóò ïîâëè òü íà ýôôåêòèâíîñòü ëåêàðñòâà.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ââîäèòü òàê ÷àñòî, êàê ýòî íåîáõîäèìî äë 
äîñòèæåíè  íóæíîãî òåðàïåâòè÷åñêîãî ýôôåêòà. Íåêîòîðûå ïàöèåíòû ìîãóò áûñòðî
ðåàãèðîâàòü íà âûñîêèå èëè íèçêèå äîçû, è ìîæåò îêàçàòüñ  äîñòàòî÷íûì ââåäåíèå áîëåå
íèçêèõ äîç. Äë  äðóãèõ ïàöèåíòîâ ìîæåò îêàçàòüñ  íåîáõîäèìûì áîëåå äëèòåëüíîå
ëå÷åíèå ïðè ïðèåìå îò 1 äî 4 äîç â äåíü â ñîîòâåòñòâèè ñ ôèçèîëîãè÷åñêèìè
òðåáîâàíè ìè êàæäîãî êîíêðåòíîãî ïàöèåíòà. Îáû÷íî àêòèâíûé ïðîäóêò ìîæíî ââîäèòü
ïåðîðàëüíî îò 1 äî 4 ðàç â äåíü. Åñòåñòâåííî, äë  íåêîòîðûõ ïàöèåíòîâ áóäåò
íåîáõîäèìî ïðîïèñàòü íå áîëåå ÷åì îäíó èëè äâå äîçû â äåíü.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü, èñïîëüçó  èëè àäàïòèðó 
èçâåñòíûå ñïîñîáû, ïîä êîòîðûìè ïîäðàçóìåâàþò ñïîñîáû, êîòîðûå äî ñèõ ïîð
èñïîëüçîâàëè, èëè ñïîñîáû, êîòîðûå ðàñêðûòû â ëèòåðàòóðå, íàïðèìåð ðàñêðûòûå
R.C.Larock â Comprehensive Organic Transformations, VCH publishers, 1989.

Ïðè ïðîâåäåíèè îïèñûâàåìûõ äàëåå ðåàêöèé ìîæåò îêàçàòüñ  íåîáõîäèìûì çàùèòèòü
ðåàêöèîííî-ñïîñîáíûå ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû, íàïðèìåð, ãèäðîêñè, àìèíî, èìèíî, òèî
èëè êàðáîêñèãðóïïû, åñëè èõ ïðèñóòñòâèå íåîáõîäèìî â êîíå÷íîì ïðîäóêòå, ÷òîáû
èçáåæàòü èõ íåæåëàòåëüíîãî ó÷àñòè  â ðåàêöè õ. Îáû÷íûå çàùèòíûå ãðóïïû ìîæíî
èñïîëüçîâàòü â ñîîòâåòñòâèè ñî ñòàíäàðòíîé ïðàêòèêîé; ïðèìåðû ñì. ó T.W. Greene è
P.G.M. Wuts in "Protective Groups in Organic Chemistry" John Wiley and Sons, 1991.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1), ãäå R1, R2 è R3 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1

ïðåäñòàâë åò N èëè CH, ìîæíî ïîëó÷èòü, èñïîëüçó  èëè àäàïòèðó  ñïîñîáû, ðàñêðûòûå
Davis et al., Tetrahedron, 1992, 48, page 939-952, íàïðèìåð:

(i) âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (III):

ãäå R2 è R3 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , X1 ïðåäñòàâë åò N èëè CH, ñ ïîäõîä ùèì
îñíîâàíèåì, òàêèì êàê ëèòèéäèèçîïðîïèëàìèä (èëè áóòèëëèòèé), â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå,
òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî -26°C;

(ii) îáðàáîòêîé ïîëó÷åííîãî àíèîíà íèòðèëàìè ôîðìóëû (IV):
R1CN (IV)

ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè  ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî -15°C äî ïðèìåðíî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Äàííûé ñïîñîá îñîáåííî ïîäõîäèò äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1

ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé N-ìåòèëèíäîë-3-èë, R2 è R3 ïðåäñòàâë þò
âîäîðîä, X1 ïðåäñòàâë åò N èëè CH.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1, R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî
òàêæå ïîëó÷èòü, èñïîëüçó  èëè àäàïòèðó  ñïîñîá, ðàñêðûòûé Chang è Bag, J.Org.Chem.,
1995, 21, pages 7030-7032, íàïðèìåð, âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (V):
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ãäå R1, R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , à Õ2 ïðåäñòàâë åò ãàëîãåí,
ïðåäïî÷òèòåëüíî àòîì éîäà èëè òðèôëàòíóþ ãðóïïó, ñ áîðîíîâîé êèñëîòîé ôîðìóëû (VI):

R1B(OH)2 (VI)

ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ðåàêöèþ ïðèñîåäèíåíè  óäîáíî ïðîâîäèòü,
íàïðèìåð, â ïðèñóòñòâèè êîìïëåêñíîãî ìåòàëëè÷åñêîãî êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê
òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèé(0), è áèêàðáîíàòà íàòðè , â âîäíîì
äèìåòèëôîðìàìèäå, ïðè òåìïåðàòóðå âïëîòü äî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è R1

ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -NY1Y2, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì
ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé, â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë,
çàìåùåííûé -OSO2CF3, ñ àìèíàìè ôîðìóëû HNY1Y2. Ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü ïðè
òåìïåðàòóðå îò îêîëî 200°C â ìèêðîâîëíîâîé ïå÷è.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è R1

ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé ãåòåðîàðèëîì, ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé, â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè
ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -OSO2CF3, ñ ãåòåðîàðèëáîðîíîâîé êèñëîòîé. Ðåàêöèþ óäîáíî
ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè ðàñòâîðà êàðáîíàòà íàòðè  è
òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäè [0], â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèîêñàí, è
ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 180°C â ìèêðîâîëíîâîé ïå÷è.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî òàêæå ïîëó÷èòü âçàèìîïðåâðàùåíèåì
äðóãèõ ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

Òàê, íàïðèìåð, ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèå êàðáîêñèãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü
ãèäðîëèçîì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñëîæíûõ ýôèðîâ. Ãèäðîëèç óäîáíî ïðîâîäèòü êàê ùåëî÷íîé
ãèäðîëèç, èñïîëüçó  îñíîâàíèå, òàêîå êàê ãèäðîêñèä ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, íàïðèìåð
ãèäðîêñèä ëèòè , èëè êàðáîíàò ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, íàïðèìåð êàðáîíàò êàëè , â
ïðèñóòñòâèè ñìåñè âîäíûé/îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîðèòåëü, èñïîëüçó  îðãàíè÷åñêèå
ðàñòâîðèòåëè, òàêèå êàê äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí èëè ìåòàíîë, ïðè òåìïåðàòóðå îò
îêîëî êîìíàòíîé äî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì. Ãèäðîëèç ñëîæíûõ
ýôèðîâ ìîæíî òàêæå ïðîâîäèòü êàê êèñëîòíûé ãèäðîëèç, èñïîëüçó  íåîðãàíè÷åñêóþ
êèñëîòó, òàêóþ êàê õëîðèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, â ïðèñóòñòâèè ñìåñè âîäíûé/èíåðòíûé
îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîðèòåëü, èñïîëüçó  îðãàíè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå êàê äèîêñàí èëè
òåòðàãèäðîôóðàí, ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî 50°C äî îêîëî 80°C.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèå êàðáîêñèãðóïïó,
ìîæíî ïîëó÷èòü, óäàë   ðåàêöèåé, êàòàëèçèðóåìîé êèñëîòîé, òðåò-áóòèëüíóþ ãðóïïó
ñîîòâåòñòâóþùèõ òðåò-áóòèëîâûõ ñëîæíûõ ýôèðîâ, è èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå óñëîâè 
ðåàêöèè, íàïðèìåð, îñóùåñòâë   ðåàêöèþ ñ òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé ïðè òåìïåðàòóðå
îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèå êàðáîêñèãðóïïó,
ìîæíî ïîëó÷èòü ãèäðèðîâàíèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ áåíçèëîâûõ ñëîæíûõ ýôèðîâ. Ðåàêöèþ
ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè ôîðìèàòà àììîíè  è ïîäõîä ùåãî ìåòàëëè÷åñêîãî
êàòàëèçàòîðà, íàïðèìåð ïàëëàäè , íàíåñåííîãî íà èíåðòíûé íîñèòåëü, òàêîé êàê óãëåðîä,
ïðåäïî÷òèòåëüíî â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ìåòàíîë èëè ýòàíîë, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî
òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì.
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Àëüòåðíàòèâíî ðåàêöèþ ìîæíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî ìåòàëëè÷åñêîãî
êàòàëèçàòîðà, íàïðèìåð ïëàòèíû èëè ïàëëàäè , íåîá çàòåëüíî íàíåñåííûõ íà èíåðòíûé
íîñèòåëü, òàêîé êàê óãëåðîä, ïðåäïî÷òèòåëüíî â ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ìåòàíîë èëè
ýòàíîë.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå -C(=O)-NY1Y2 ãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü ðåàêöèåé ñî÷åòàíè  ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ êàðáîêñèãðóïïó, ñ àìèíîì ôîðìóëû HNY1Y2, ïîëó÷à  àìèäíóþ
ñâ çü, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå ìåòîäèêè ðåàêöèè ñî÷åòàíè  ïåïòèäîâ, íàïðèìåð ðåàêöèþ
ñî÷åòàíè  â ïðèñóòñòâèè ãåêñàôòîðôîñôàòà O-(7-àçàáåíçîòðèàçîë-1-èë)-1,1,3,3-
òåòðàìåòèëóðîíèé è òðèýòèëàìèíà (èëè äèèçîòïðîïèëýòèëàìèíà) â òåòðàãèäðîôóðàíå (èëè
äèìåòèëôîðìàìèäå) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ðåàêöèþ ñî÷åòàíè  ìîæíî òàêæå
ïðîâîäèòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ êàðáîêñèãðóïïó, ñ N-
îêñèäîì ãåêñàôòîðôîñôàòà N-{(äèìåòèëàìèíî)(1H-1,2,3-òðèàçîëî[4,5-b]ïèðèäèí-1-
èë)ìåòèëåí}-N-ìåòèëìåòàíàìèíèé â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî îñíîâàíè , òàêîãî êàê
äèèçîïðîïèëýòèëàìèí, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä, è ïðè
òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ñ  ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ àìèíîì
ôîðìóëû H-NY1Y2 (õëîðèä àììîíè  ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ -C(=Î)-NH2 ãðóïïó). Ðåàêöèþ ñî÷åòàíè  ìîæíî òàêæå ïðîâîäèòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ êàðáîêñèãðóïïó, ñ 2-(1H-
áåíçîòðèàçîë-1-èë)-1,1,3,3-òåòðàìåòèëóðîíèéãåêñàôòîðôîñôàòîì, â áåçâîäíîì
äèìåòèëôîðìàìèäå ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ àìèíîì ôîðìóëû HNY1Y2 â
ïðèñóòñòâèè äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå -CH2OH ãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü, âîññòàíàâëèâà  ñîîòâåòñòâóþùèå
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèå ãðóïïó -CHO èëè -CO2R

7 (ãäå R7 ïðåäñòàâë åò
íèçøèé àëêèë). Íàïðèìåð, âîññòàíîâëåíèå óäîáíî îñóùåñòâë òü, èñïîëüçó  ðåàêöèþ ñ
ëèòèéàëþìèíèéãèäðèäîì, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè
òåìïåðàòóðå îò îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû äî ïðèìåðíî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -CO2Me, ìîæíî ïîëó÷èòü:

(i) îáðàáîòêîé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë,
çàìåùåííûé ãèäðîêñè, N-ôåíèëòðèôòîðìåòàíñóëüôîíàìèäîì â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî
îñíîâàíè , òàêîãî êàê òðèýòèëàìèí, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí,
ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî -78°C;

(ii) ðåàêöèåé ïîëó÷åííîãî òðèôëàòà ñ ìîíîîêñèäîì óãëåðîäà â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî
êàòàëèçàòîðà (íàïðèìåð, àöåòàòà ïàëëàäè ), 1,3-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ïðîïàíà,
òðèýòèëàìèíà è ìåòàíîëà, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä, ïðè
äàâëåíèè îêîëî 1 àòìîñôåðû è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Òàêîé ñïîñîá îñîáåííî ïîäõîäèò äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ãäå R1

ïðåäñòàâë åò 5-êàðáîêñèìåòèë-N-ìåòèëèíäîë-3-èë.
Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå

R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -SO2NY1Y2, ìîæíî ïîëó÷èòü:
(i) îáðàáîòêîé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë,

çàìåùåííûé ãèäðîêñè, N-ôåíèëòðèôòîðìåòàíñóëüôîíèìèäîì, êàê îïèñàíî âûøå;
(ii) îáðàáîòêîé ïîëó÷åííîãî òðèôëàòà òðåò-áóòèëìåðêàïòàíîì â ïðèñóòñòâèè òðåò-

áóòîêñèäà íàòðè , àöåòàòà ïàëëàäè , õëîðèäà ëèòè  è R(+)-2,2'-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)-
1,1'-áèíàôòèëà â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òîëóîë, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 110-
120°C;

(iii) âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë
èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -StBu, ñ òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé è àöåòàòîì ðòóòè, â
èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òîëóîë, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû, ñ ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé ãèäðîñóëüôèäîì;
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(iv) âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë
èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -SH, ñ õëîðîì ñ âîäíîé óêñóñíîé êèñëîòå ïðè òåìïåðàòóðå
îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû;

(v) âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë
èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -SO2Cl, ñ àìèíîì ôîðìóëû HNY1Y2.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé àðèëîì (èëè ãåòåðîàðèëîì), ìîæíî
ïîëó÷èòü îáðàáîòêîé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë,
çàìåùåííûé ãèäðîêñè, N-ôåíèëòðèôòîðìåòàíñóëüôîíèìèäîì, êàê îïèñàíî âûøå ñ
ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî òðèôëàòà ñî ñëîæíûì ýôèðîì àðèë(èëè
ãåòåðîàðèë)áîðîíîâîé êèñëîòû â ïðèñóòñòâèè ïîäõîä ùåãî êàòàëèçàòîðà (íàïðèìåð,
òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäè  è âîäíîãî áèêàðáîíàòà íàòðè , â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 120-150°C.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -C(=O)CH3, ìîæíî ïîëó÷èòü îáðàáîòêîé
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè,
N-ôåíèëòðèôòîðìåòàíñóëüôîíèìèäîì, êàê îïèñàíî âûøå, ñ ïîñëåäóþùèì
âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî òðèôëàòà ñ í-áóòèëâèíèëîâûì ýôèðîì â ïðèñóòñòâèè
ïîäõîä ùåãî êàòàëèçàòîðà (íàïðèìåð, àöåòàòà ïàëëàäè ), 1,3-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)áóòàíà è òðèýòèëàìèíà, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
äèìåòèëôîðìàìèä, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 80°C.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå ãðóïïó -C(OH)CH3R

12 (ãäå R12 ïðåäñòàâë åò àëêèë), ìîæíî ïîëó÷èòü
îáðàáîòêîé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1), ñîäåðæàùèå ãðóïïó -C(=O)CH3, ðåàãåíòîì Ãðèíü ðà,
òàêèì êàê ìåòèëìàãíèééîäèä, åñëè R12 ïðåäñòàâë åò ìåòèë, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå,
òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè, ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë
èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé ìåòîêñè, ñ êèñëîòîé Ëüþèñà, òàêîé êàê òðèáðîìèä áîðà, â
èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî 0°C äî îêîëî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Àëüòåðíàòèâíî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë,
çàìåùåííûé ãèäðîêñè, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé áåíçèëîêñè, ñ
éîäòðèìåòèëñèëàíîì â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê àöåòîíèòðèë, è ïðè òåìïåðàòóðå
îêîëî 50°C.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -OR (ãäå R ïðåäñòàâë åò
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àëêèë, öèêëîàëêèë, öèêëîàëêèëàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè
ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèë), ìîæíî ïîëó÷èòü àëêèëèðîâàíèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè,
ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû (VII):

RX3 (VII)

ãäå R èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X3 ïðåäñòàâë åò ãàëîãåí, ïðåäïî÷òèòåëüíî
àòîì áðîìà, èëè ãðóïïó òîçèëà, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå óñëîâè  àëêèëèðîâàíè .
Àëêèëèðîâàíèå ìîæíî, íàïðèìåð, îñóùåñòâèòü â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê
êàðáîíàò ùåëî÷íîãî ìåòàëëà (íàïðèìåð, êàðáîíàò êàëè  èëè êàðáîíàò öåçè ), àëêîêñèä
ùåëî÷íîãî ìåòàëëà (íàïðèìåð, òðåò-áóòîêñèä êàëè ) èëè ãèäðèä ùåëî÷íîãî ìåòàëëà
(íàïðèìåð, ãèäðèä íàòðè ), â äèìåòèëôîðìàìèäå èëè äèìåòèëñóëüôîêñèäå, ïðè
òåìïåðàòóðå îò îêîëî 0°C äî îêîëî 100°C.
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Àëüòåðíàòèâíî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë,
çàìåùåííûé -OR (ãäå R ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àëêèë, öèêëîàëêèë,
öèêëîàëêèëàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèë), ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë
èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñè, ñ ñîîòâåòñòâóþùèì ñïèðòîì ôîðìóëû (VIII):

ROH (VIII)

ãäå R èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , â ïðèñóòñòâèè òðèàðèëôîñôèíà, òàêîãî êàê
òðèôåíèëôîñôèí, è äèàëêèë àöåòèëåíäèêàðáîêñèëàòà, òàêîãî êàê
äèèçîïðîïèëàöåòèëåíäèêàðáîêñèëàò èëè äèìåòèëàöåòèëåíäèêàðáîêñèëàò, â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òîëóîë, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Òàêîé
ñïîñîá îñîáåííî ïîäõîäèò äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò
ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -OR (ãäå R ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àëêèë,
öèêëîàëêèë, öèêëîàëêèëàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè ãåòåðîöèêëîàëêèëàëêèë).

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -OR (ãäå R ïðåäñòàâë åò ïðîïèë,
çàìåùåííûé ãèäðîêñè), ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -OR (ãäå R
ïðåäñòàâë åò ïðîïåíèë) ñ áîðàíîì ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ ïåðîêñèäîì
âîäîðîäà. Òàêîé ñïîñîá îñîáåííî ïîäõîäèò äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I),
ãäå R1 ïðåäñòàâë åò èíäîëèë, çàìåùåííûé -OCH2CH(CH3)OH è -OCH2CH2CH2OH.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
Rj ïðåäñòàâë åò àðèë èëè ãåòåðîàðèë, çàìåùåííûé -OR (ãäå R ïðåäñòàâë åò ãðóïïó 1,3-
äèãèäðîêñèàëêèëåíà), ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé, ãäå
R ïðåäñòàâë åò àëêåíèë, ñ òåòðàîêñèäîì îñìè  â ïðèñóòñòâèè N-îêñèäà 4-ìåòèëìîðôîëèíà.
Ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê àöåòîí, è ïðè òåìïåðàòóðå
îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1a),
ãäå R9 ïðåäñòàâë åò àëêèë, àëêåíèë, öèêëîàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè àëêèë,
çàìåùåííûé -Ñ(=O)-NY1Y2, -OR7, -C(=O)-OR7, -NY1Y2, ìîæíî ïîëó÷èòü àëêèëèðîâàíèåì
ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (1a), ãäå R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä,
ñîîòâåòñòâóþùèì ãàëîãåíèäîì ôîðìóëû (IX):

R 9X4 (IX)

ãäå R9 ïðåäñòàâë åò àëêèë, àëêåíèë, öèêëîàëêèë, ãåòåðîöèêëîàëêèë èëè àëêèë,
çàìåùåííûé -C(=O)NY1Y2, -OR7, -C(=O)-OR7, -NY1Y2 è X4 ïðåäñòàâë åò àòîì ãàëîãåíà,
ïðåäïî÷òèòåëüíî àòîì áðîìà, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå óñëîâè  àëêèëèðîâàíè , íàïðèìåð
òå, êîòîðûå îïèñàíû âûøå.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå -N(R6)-C(=O)-NY3Y4 ãðóïïó, ãäå R6 è Y3 îáà ïðåäñòàâë þò âîäîðîä è Y4 èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ àìèíîãðóïïó, ñ èçîöèàíàòîì ôîðìóëû O=C=NY4 â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå ñóëüôîêñèäíûå ñâ çè, ìîæíî ïîëó÷èòü îêèñëåíèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ
ñîåäèíåíèé, ñîäåðæàùèõ -S- ñâ çè. Íàïðèìåð, îêèñëåíèå óäîáíî îñóùåñòâë òü, èñïîëüçó 
ðåàêöèþ ñ ïåðîêñèêèñëîòîé, íàïðèìåð, 3-õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòîé, ïðåäïî÷òèòåëüíî â
èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, íàïðèìåð äèõëîðìåòàíå, ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðè èëè îêîëî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, èëè, àëüòåðíàòèâíî, èñïîëüçó  êèñëûé ïåðîêñîìîíîñóëüôàò êàëè 
â ñðåäå, òàêîé êàê âîäíûé ìåòàíîë, çàáóôåðåíûé äî îêîëî pH 5, ïðè òåìïåðàòóðàõ îò
îêîëî 0°C äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Òàêîé ïîñëåäíèé ñïîñîá ïðåäïî÷òèòåëåí äë 
ñîåäèíåíèé, ñîäåðæàùèõ ãðóïïó, íåóñòîé÷èâóþ â êèñëîòíîé ñðåäå.
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Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå ñóëüôîííûå ñâ çè, ìîæíî ïîëó÷èòü îêèñëåíèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé,
ñîäåðæàùèõ -S- èëè ñóëüôîêñèäíûå ñâ çè. Íàïðèìåð, ðåàêöèþ îêèñëåíè  óäîáíî
ïðîâîäèòü âçàèìîäåéñòâèåì ñ ïåðîêñèêèñëîòîé, íàïðèìåð, 3-õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòîé,
ïðåäïî÷òèòåëüíî â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, íàïðèìåð äèõëîðìåòàíå, ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðè
èëè îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå öèàíîãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ -C(=O)-NH2 ãðóïïó, ñ ïåíòàõëîðèäîì ôîñôîðà â ïðèñóòñòâèè
òðèýòèëàìèíà. Äàííóþ ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå ãðóïïó -C(=O)-NH2, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ öèàíîãðóïïó, ñ ïåðîêñèäîì âîäîðîäà â ïðèñóòñòâèè
ãèäðîêñèäà íàòðè . Ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü â ìåòàíîëå ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1),
ñîäåðæàùèå ãðóïïó òåòðàçîëèëà, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ öèàíîãðóïïó, ñ àçèäîòðèáóòèëîëîâîì. Ðåàêöèþ
óäîáíî ïðîâîäèòü â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òîëóîë, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî
òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè , ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
R2 ïðåäñòàâë åò ôòîð, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I), ãäå R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, ñ ìåòèëìàãíèéáðîìèäîì (â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 0°C) ñ ïîñëåäóþùèì
âçàèìîäåéñòâèåì ñ áèñ(òåòðàôòîðáîðàòîì) 1-õëîðìåòèë-4-ôòîð-1,4-äèàçîíèéáèöèêëî
[2,2,2]îêòàíà ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî 0°C äî îêîëî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
X1 ïðåäñòàâë åò C-NY1Y2 (ãäå Y1 è Y2 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è òîëüêî îäèí èç Y1

è Y2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä), ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ãäå X1 ïðåäñòàâë åò ãàëîãåí (íàïðèìåð, õëîð), ñ àìèíîì ôîðìóëû
HNY1Y2 (ãäå Y1 è Y2 èìåþò óêàçàííûå òîëüêî ÷òî âûøå çíà÷åíè ) â ïðèñóòñòâèè êàðáîíàòà
öåçè  è òðèñ-(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)äèïàëëàäè (0), â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
1,2-äèìåòîêñèýòàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 80°C.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå
X1 ïðåäñòàâë åò C-CN, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå X1

ïðåäñòàâë åò C-ãàëîãåí, ïðåäïî÷òèòåëüíî C-C1, ñ öèàíèäîì öèíêà â ïðèñóòñòâèè
öèíêîâîãî ïîðîøêà, êîìïëåêñà [1'1-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåíà] è
äèõëîðïàëëàäè (II), äèõëîðìåòàíà (êàòàëèòè÷åñêîå êîëè÷åñòâî) è N,N-äèìåòèëàöåòàìèäà
ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 150°C.

Â êà÷åñòâå äðóãîãî ïðèìåðà ïðîöåññà âçàèìîïðåâðàùåíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),
ñîäåðæàùèå ãðóïïó -C(=O)-OR5 (ãäå R5 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ), ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ ãðóïïó -C(=Î)-
OH, ñî ñïèðòàìè ôîðìóëû R5-OH. Íàïðèìåð, åñëè R5 ïðåäñòàâë åò òðåò-áóòèë, ðåàêöèþ
óäîáíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè 1,1'-êàðáîíèëäèèìèäàçîëà è 1,8-äèàçàáèöèêëî[5,4,0]
óíäåö-7-åíà ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Ñëåäóåò ó÷èòûâàòü, ÷òî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîãóò ñîäåðæàòü
àñèììåòðè÷åñêèå öåíòðû. Ýòè àñèììåòðè÷åñêèå öåíòðû ìîãóò íåçàâèñèìî èìåòü ëèáî R-,
ëèáî S-êîíôèãóðàöèþ. Ñïåöèàëèñòû äîëæíû ó÷èòûâàòü, ÷òî íåêîòîðûå ñîåäèíåíè 
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîãóò òàêæå îáëàäàòü ãåîìåòðè÷åñêîé èçîìåðèåé. Ñëåäóåò
ïîíèìàòü, ÷òî íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå âêëþ÷àåò îòäåëüíûå ãåîìåòðè÷åñêèå èçîìåðû,
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ñòåðåîèçîìåðû è èõ ñìåñè, âêëþ÷à  ðàöåìè÷åñêèå ñìåñè óêàçàííûõ âûøå ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû (I). Òàêèå èçîìåðû ìîæíî âûäåëèòü èç èõ ñìåñåé, èñïîëüçó  èëè àäàïòèðó 
èçâåñòíûå ñïîñîáû, íàïðèìåð õðîìàòîãðàôè÷åñêèå ìåòîäû è ìåòîäû ïåðåêðèñòàëëèçàöèè,
èëè èõ îòäåëüíî ïîëó÷àþò èç ñîîòâåòñòâóþùèõ èçîìåðîâ èõ ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãîé îòëè÷èòåëüíîé îñîáåííîñòüþ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ñîëè
ïðèñîåäèíåíè  êèñëîò ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñâîáîäíîãî îñíîâàíè  ñ ñîîòâåòñòâóþùåé êèñëîòîé, èñïîëüçó  èëè
àäàïòèðó  èçâåñòíûå ñïîñîáû. Íàïðèìåð, ñîëè ïðèñîåäèíåíè  êèñëîòû íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü, ëèáî ðàñòâîð   ñâîáîäíîå îñíîâàíèå â âîäå èëè â âîäíîì
ðàñòâîðå ñïèðòà, ëèáî â äðóãèõ ïîäõîä ùèõ ðàñòâîðèòåë õ, ñîäåðæàùèõ ñîîòâåòñòâóþùóþ
êèñëîòó, è âûäåë   ñîëü âûïàðèâàíèåì ðàñòâîðà, ëèáî âçàèìîäåéñòâèåì ñâîáîäíîãî
îñíîâàíè  è êèñëîòû â îðãàíè÷åñêîì ðàñòâîðèòåëå, ïðè÷åì â ýòîì ñëó÷àå ñîëü âûäåë åòñ 
íåïîñðåäñòâåííî èëè åå ìîæíî ïîëó÷èòü, êîíöåíòðèðó  ðàñòâîð.

Ñîëè ïðèñîåäèíåíè  êèñëîò ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ðåãåíåðèðîâàòü
èç ñîëåé, èñïîëüçó  èëè àäàïòèðó  èçâåñòíûå ñïîñîáû. Íàïðèìåð, èñõîäíûå ñîåäèíåíè 
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ðåãåíåðèðîâàòü èç ñîëåé ïðèñîåäèíåíè  êèñëîò
îáðàáîòêîé èõ ùåëî÷üþ, íàïðèìåð âîäíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  èëè âîäíûì
ðàñòâîðîì àììèàêà.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ðåãåíåðèðîâàòü èç èõ ñîëåé ïðèñîåäèíåíè 
îñíîâàíèé, èñïîëüçó  èëè àäàïòèðó  èçâåñòíûå ñïîñîáû. Íàïðèìåð, èñõîäíûå ñîåäèíåíè 
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ðåãåíåðèðîâàòü èç èõ ñîëåé ïðèñîåäèíåíè  îñíîâàíèé
îáðàáîòêîé èõ êèñëîòîé, íàïðèìåð õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü èëè ñôîðìèðîâàòü â õîäå
îñóùåñòâëåíè  ñïîñîáà íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  â âèäå ñîëüâàòîâ (íàïðèìåð, ãèäðàòîâ).
Ãèäðàòû ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  óäîáíî ïîëó÷àòü ïåðåêðèñòàëëèçàöèåé èç
ñìåñè âîäíûé/îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîðèòåëü, èñïîëüçó  îðãàíè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè, òàêèå
êàê äèîêñàí, òåòðàãèäðîôóðàí èëè ìåòàíîë.

Â ñîîòâåòñòâèè ñ äðóãîé îòëè÷èòåëüíîé îñîáåííîñòüþ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ñîëè
ïðèñîåäèíåíè  îñíîâàíèé ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñâîáîäíîé êèñëîòû ñ ñîîòâåòñòâóþùèì îñíîâàíèåì, èñïîëüçó  èëè
àäàïòèðó  èçâåñòíûå ñïîñîáû. Íàïðèìåð, ñîëè ïðèñîåäèíåíè  îñíîâàíèé ñîåäèíåíèé
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü, ëèáî ðàñòâîð   ñâîáîäíóþ êèñëîòó â âîäå èëè â
âîäíîì ðàñòâîðå ñïèðòà èëè â äðóãèõ ïîäõîä ùèõ ðàñòâîðèòåë õ, ñîäåðæàùèõ ïîäõîä ùåå
îñíîâàíèå è âûäåë   ñîëü âûïàðèâàíèåì ðàñòâîðà, ëèáî âçàèìîäåéñòâèåì ñâîáîäíîé
êèñëîòû è îñíîâàíè  â îðãàíè÷åñêîì ðàñòâîðèòåëå, ïðè÷åì â ýòîì ñëó÷àå ñîëü âûäåë åòñ 
íåïîñðåäñòâåííî èëè åå ìîæíî ïîëó÷èòü, êîíöåíòðèðó  ðàñòâîð.

Èñõîäíûå âåùåñòâà è ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  ìîæíî ïîëó÷èòü, èñïîëüçó  èëè
àäàïòèðó  èçâåñòíûå ñïîñîáû, íàïðèìåð òàêèå ñïîñîáû, êîòîðûå îïèñàíû â ñðàâíèòåëüíûõ
ïðèìåðàõ èëè èõ î÷åâèäíûå õèìè÷åñêèå ýêâèâàëåíòû.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (IV), ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (1):

R 1-CHO (1)

ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ñ ãèäðîêñèëàìèíãèäðîõëîðèäîì â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 150°C.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (IV), ãäå R1 ïðåäñòàâëåí ôîðìóëîé (II):
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ãäå R10 è p èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è R9 ïðåäñòàâë åò àëêèë, àëêåíèë,
öèêëîàëêèë èëè àëêèë, çàìåùåííûé -C(=O)NY1Y2, -OR7, -C(=O)-OR7, -NY1Y2, ìîæíî
ïîëó÷èòü àëêèëèðîâàíèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ 1H-èíäîëîâ ôîðìóëû (IV), ãäå R1 ïðåäñòàâëåí
ôîðìóëîé (II), ãäå R10 è p èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, ñ
ñîîòâåòñòâóþùèì (íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì) àëêèë-, àëêåíèë- èëè
öèêëîàëêèëãàëîãåíèäîì, èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå óñëîâè  àëêèëèðîâàíè . Àëêèëèðîâàíèå
ìîæíî, íàïðèìåð, îñóùåñòâèòü â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , òàêîãî êàê êàðáîíàò ùåëî÷íîãî
ìåòàëëà, íàïðèìåð êàðáîíàòà êàëè , èëè ãèäðèäà ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, íàïðèìåð ãèäðèäà
íàòðè , â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä èëè äèìåòèëñóëüôîêñèä,
ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû äî îêîëî 100°C.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (IV, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò 5,6,7,8-òåòðàãèäðîèíäîëèçèí-1-èë,
ìîæíî ïîëó÷èòü: (i) âçàèìîäåéñòâèåì ïèïåðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû ñ ìóðàâüèíîé
êèñëîòîé è óêñóñíûì àíãèäðèäîì ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû; (ii)
îáðàáîòêîé ïîëó÷åííîãî íàòðèé-1-ôîðìèëïèïåðèäèí-2-êàðáîêñèëàòà 4-
òîëóîëñóëüôîíèëõëîðèäîì â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, è ïðè
òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû; (iii) âçàèìîäåéñòâèåì ñ àêðèëîíèòðèëîì â
ïðèñóòñòâèè òðèýòèëàìèíà ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1) ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî ïîëó÷èòü
ôîðìèëèðîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (2):

R1H (2)

ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , èñïîëüçó  ñòàíäàðòíûå óñëîâè  ðåàêöèè,
íàïðèìåð ðåàêöèè ôîðìèëèðîâàíè  Âèëüñìàéåðà-Õàêà, îêñèõëîðèäîì ôîñôîðà â
äèìåòèëôîðìàìèäå.

Òàêà  ìåòîäèêà îñîáåííî ïîäõîäèò äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (1,) ãäå R1

ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé N-ìåòèëèíäîë-3-èë.
Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (V), ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X2

ïðåäñòàâë åò àòîì éîäà, ìîæíî ïîëó÷èòü éîäèðîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (3):

ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ðåàêöèþ éîäèðîâàíè  óäîáíî
ïðîâîäèòü, èñïîëüçó  èëè àäàïòèðó  ñïîñîáû, îïèñàííûå Saulnier è Cribble,
J.Org.Chem., 1982, 47, 1982, íàïðèìåð, îáðàáîòêîé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (3)
ëèòèéäèèçîïðîïèëàìèäîì â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè
òåìïåðàòóðå îêîëî -78°C ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî àíèîíà ñ éîäîì.
Òàêóþ ðåàêöèþ óäîáíî îñóùåñòâë òü ñ èíäîëîì, ó êîòîðîãî çàùèùåíà NH, íàïðèìåð,
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ãðóïïîé òîçèëà.
Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (3), ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî

ïîëó÷èòü öèêëèçàöèåé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (4):

ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ðåàêöèþ öèêëèçàöèè óäîáíî
îñóùåñòâë òü â ïðèñóòñòâèè àëêîêñèäà ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, òàêîãî êàê ýòîêñèä íàòðè , â
èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ýòàíîë, è ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû äî îêîëî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (3), ãäå R3 è X1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè  è R2

ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, ìîæíî ïîëó÷èòü öèêëèçàöèåé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (5):

ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ðåàêöèþ öèêëèçàöèè óäîáíî ïðîâîäèòü â
ïðèñóòñòâèè àìèäà íàòðè , â N-ìåòèëàíèëèíå, è ïðè òåìïåðàòóðå îò îêîëî 120°C äî îêîëî
200°C.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (3), ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è R2

ïðåäñòàâë åò ìåòèë (èëè Ñ1-4àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé -Z1R4, ãäå Z1 è R4 èìåþò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ), ìîæíî ïîëó÷èòü öèêëèçàöèåé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (6):

ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , R11 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä (èëè Ñ1-4àëêèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé -Z1R4, ãäå Z1 è R4 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ) è X5

ïðåäñòàâë åò àòîì ãàëîãåíà, ïðåäïî÷òèòåëüíî àòîì áðîìà, èëè òðèôëàòíóþ ãðóïïó.
Ðåàêöèþ öèêëèçàöèè óäîáíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè êîìïëåêñíîãî ìåòàëëè÷åñêîãî
êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèé(0), òðåòè÷íîãî àìèíà,
òàêîãî êàê òðèýòèëàìèí, è òðèàðèëôîñôèíà, òàêîãî êàê òðèôåíèëôîñôèí, â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 60°C äî îêîëî

120°C. Òàêà  ìåòîäèêà îñîáåííî ïîäõîäèò äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (3), ãäå R3

è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , X1 ïðåäñòàâë åò N è R2 ïðåäñòàâë åò Ñ-ÑÍ3.
Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (3), ãäå R3, R2 è x1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî

ïîëó÷èòü: (i) âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (7):

ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X6 ïðåäñòàâë åò àòîì ãàëîãåíà,
ïðåäïî÷òèòåëüíî àòîì éîäà, ñ àöåòèëåíàìè ôîðìóëû (8):
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R 2C�C-SiMe3 (8)

ãäå R2 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , â ïðèñóòñòâèè êîìïëåêñíîãî ìåòàëëè÷åñêîãî
êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê õëîðèä [1,1'-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåí]ïàëëàäè  (II),
õëîðèäà ëèòè  è êàðáîíàòà íàòðè , â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä,
è ïðè òåìïåðàòóðå âïëîòü äî îêîëî 100°C;

(ii) äåñèëèëèðîâàíèåì.
Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (4) ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî

ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (9):

ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ñî ñìåñüþ ìóðàâüèíîé êèñëîòû è
óêñóñíîãî àíãèäðèäà.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (5), ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (9) ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå
âûøå çíà÷åíè , è R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, ñ òðèýòèëîðòîôîðìèàòîì â ïðèñóòñòâèè
êèñëîòíîãî êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê õëîðèñòûé âîäîðîä, â ýòàíîëå, è ïðè òåìïåðàòóðå
îò îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû äî îêîëî òåìïåðàòóðû êèïåíè  ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (6), ãäå R3, R11 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X5

ïðåäñòàâë åò àòîì ãàëîãåíà, ìîæíî ïîëó÷èòü àëêèëèðîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (7),
ãäå R3, X1 è X6 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ñîîòâåòñòâóþùèì àëêåíèëãàëîãåíèäîì
ôîðìóëû (10):

R 11CH=CHCH2X7 (10)

ãäå R11 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X7 ïðåäñòàâë åò àòîì ãàëîãåíà,
ïðåäïî÷òèòåëüíî áðîìà. Ðåàêöèþ àëêèëèðîâàíè  óäîáíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè ãèäðèäà
ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, òàêîãî êàê ãèäðèä íàòðè , â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (7), ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X6

ïðåäñòàâë åò àòîì áðîìà, ìîæíî ïîëó÷èòü áðîìèðîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (11):

ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , â äèìåòèëñóëüôîêñèäå.
Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (7), ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X5

ïðåäñòàâë åò àòîì éîäà, ìîæíî ïîëó÷èòü éîäèðîâàíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (11), ãäå R3

è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè . Ðåàêöèþ éîäèðîâàíè  óäîáíî ïðîâîäèòü, èñïîëüçó 
èëè àäàïòèðó  ñïîñîá W-W.Sy, Synth.Comm., 1992, 22, pages 3215-3219.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (V), ãäå R1, R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , à Õ5

ïðåäñòàâë åò òðèôëàòíóþ ãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû
(12):
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ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ñ àíãèäðèäîì òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû
â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè  Õàíèãñà, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, è
ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 0°C. Ýòó ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü, èñïîëüçó  èíäîë ñ NH,
çàùèùåííîé, íàïðèìåð, òîçèëüíîé ãðóïïîé.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (12), ãäå R2, R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî
ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (13):

ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ñ ìåòàõëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòîé, â
èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 5°C. Ýòó
ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü, èñïîëüçó  èíäîë ñ NH, çàùèùåííîé, íàïðèìåð, òîçèëüíîé
ãðóïïîé.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (13), ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî
ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14):

ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ñ ëèòèéäèèçîïðîïèëàìèäîì, â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ
äèìåòèëôîðìàìèäîì ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî -78°C. Ýòó ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü,
èñïîëüçó  èíäîë ñ NH, çàùèùåííîé, íàïðèìåð, òîçèëüíîé ãðóïïîé.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî
ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (7), ãäå R3 è X1 èìåþò óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè , è X6 ïðåäñòàâë åò éîä, ñ òðèìåòèëñèëèëàöåòèëåíîì â ïðèñóòñòâèè êîìïëåêñíîãî
ìåòàëëè÷åñêîãî êàòàëèçàòîðà, òàêîãî êàê õëîðèä [1,1'-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåí]
ïàëëàäè  (II), ñ ïîñëåäóþùèì äåñèëèëèðîâàíèåì.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò
C-Z2R (ãäå Z2 ïðåäñòàâë åò Î è R ïðåäñòàâë åò àëêèë), ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò C-
ãàëîãåí, ïðåäïî÷òèòåëüíî C-Cl, ñî ñïèðòîì ôîðìóëû R-OH â ïðèñóòñòâèè ãèäðîêñèäà
ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, òàêîãî êàê ãèäðîêñèä íàòðè . Ðåàêöèþ óäîáíî ïðîâîäèòü ïðè
ïîâûøåííîì äàâëåíèè è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 170°C.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò
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C-OH, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìååò
óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò C-ãàëîãåí, ïðåäïî÷òèòåëüíî C-Cl, ñ âîäíûì
ðàñòâîðîì ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, òàêèì êàê ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè . Ðåàêöèþ óäîáíî
ïðîâîäèòü ïðè ïîâûøåííîì äàâëåíèè è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 180°C.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò
C-Cl, ìîæíî ïîëó÷èòü îêèñëåíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìååò óêàçàííûå âûøå
çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò C-H, ñ 3-õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòîé, â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèõëîðìåòàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 0°C ñ ïîñëåäóþùèì
âçàèìîäåéñòâèåì ïîëó÷åííîãî N-îêñèäà ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà ñ îêñèõëîðèäîì ôîñôîðà
ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò
ãðóïïó C-C(=O)-OR5 (ãäå R5 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè ), ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I), ñîäåðæàùèõ ãðóïïó -C(=O)-
OH, ñî ñïèðòàìè ôîðìóëû R5-OH. Íàïðèìåð, åñëè R5 ïðåäñòàâë åò òðåò-áóòèë, ðåàêöèþ
óäîáíî ïðîâîäèòü â ïðèñóòñòâèè 1,1'-êàðáîíèëäèèìèäàçîëà è 1,8-äèàçàáèöèêëî[5,4,0]
óíäåö-7-åíà ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (14), ãäå R3 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X1 ïðåäñòàâë åò
C-ãåòåðîàðèë (íàïðèìåð ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè 

ôîðìóëû (16):

ãäå R3 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ñ ñîîòâåòñòâóþùåé ãåòåðîàðèëáîðîíîâîé
êèñëîòîé (íàïðèìåð 3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-áîðîíîâîé êèñëîòîé) â ïðèñóòñòâèè
òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäè (0) è âîäíîãî áèêàðáîíàòà íàòðè . Ðåàêöèþ óäîáíî
ïðîâîäèòü â äèìåòèëôîðìàìèäå ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî 110°C.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (VI), ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî ïîëó÷èòü
âçàèìîäåéñòâèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (15):

R1X 8 (15)

ãäå R1 èìååò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è X8 ïðåäñòàâë åò àòîì ãàëîãåíà,
ïðåäïî÷òèòåëüíî áðîìà, â ïðèñóòñòâèè òðèáóòèëáîðàòà, ñ ïîäõîä ùèì îñíîâàíèåì, òàêèì
êàê áóòèëëèòèé, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå
îêîëî -100°C.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (VI), ãäå R1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , ìîæíî òàêæå
ïîëó÷èòü îáðàáîòêîé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (15), ãäå R1 èìåþò óêàçàííûå âûøå çíà÷åíè , è
X8 ïðåäñòàâë åò ãðóïïó -HgOAc, áîðàíîì, â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê
òåòðàãèäðîôóðàí, è ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (15), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîë-3-èë
è X8 ïðåäñòàâë åò àòîì áðîìà, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûõ èíäîëîâ ñ áðîìîì â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê äèìåòèëôîðìàìèä, è
ïðè òåìïåðàòóðå îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (13), ãäå R1 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîë-3-èë
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è X8 ïðåäñòàâë åò ãðóïïó -HgOAc, ìîæíî ïîëó÷èòü âçàèìîäåéñòâèåì íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûõ èíäîëèíîâ ñ àöåòàòîì ðòóòè â ëåä íîé óêñóñíîé êèñëîòå ïðè òåìïåðàòóðå
îêîëî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû.

Äàëåå íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå ïðåäñòàâëåíî, íî áåç îãðàíè÷åíè , ïðèìåðàìè,
 âë þùèìèñ  ëèøü èëëþñòðàòèâíûìè ïðèìåðàìè è ñðàâíèòåëüíûìè ïðèìåðàìè.

Ñïåêòðû 1Í  äåðíîãî ìàãíèòíîãî ðåçîíàíñà (1Í ßÌÐ) çàïèñàíû íà ñïåêòðîìåòðå Varian
Unity ENOVA ñ ðàáî÷åé ÷àñòîòîé 400 ÌÃö. Â ñïåêòðàõ  äåðíîãî ìàãíèòíîãî ðåçîíàíñà
õèìè÷åñêèå ñäâèãè (δ) âûðàæåíû â ì.ä. îòíîñèòåëüíî òåòðàìåòèëñèëàíà. Ñîêðàùåíè 
èìåþò ñëåäóþùèå çíà÷åíè : ñ=ñèíãëåò; ä=äóáëåò; ò=òðèïëåò; ì=ìóëüòèïëåò; êâ=êâàðòåò;
ää=äóáëåò äóáëåòîâ; äää=äâîéíîé äóáëåò äóáëåòîâ.

Óñëîâè  âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè-Ìàññ-ñïåêòðîìåòðèè ÂÝÆÕ-
ÌÑ (LC-MS) äë  îïðåäåëåíè  âðåìåíè óäåðæèâàíè  (RÒ) áûëè ñëåäóþùèìè:

ÑÏÎÑÎÁ A: ÂÝÆÕ êîëîíêà YMC ODS-A (50 ìì x 4 ìì) ðàáî÷èå óñëîâè  ãðàäèåíòíîãî
ýëþèðîâàíè  ñî ñìåñ ìè âîäû è àöåòîíèòðèëà, (A) 95:5 è (B) 5:95, ñîäåðæàùèìè 0,1%
ìóðàâüèíîé êèñëîòû, â êà÷åñòâå ãðàäèåíòà ïîäâèæíîé ôàçû (0,00 ìèí, 95%A:5%B;
ëèíåéíûé ãðàäèåíò äî 100% B â òå÷åíèå 2 ìèí; çàòåì ñîõðàí þò äî 3,4 ìèí); îáúåìíûé
ðàñõîä 2 ìë/ìèí è ÷àñòü ïðèìåðíî 200 ìêë/ìèí îòâîä ò â ìàññ-ñïåêòðîìåòð; îáúåì ïðîáû
10-40 ìêë; âñòðîåííà  äèîäíà  ìàòðèöà (220-450 íì), âñòðîåííûé äåòåêòîð
ñâåòîðàññå íè  â ïàðàõ (ELS) ELS-òåìïåðàòóðà 50°C, óñèëåíèå 8-1,8 ìë/ìèí; òåìïåðàòóðà
èñòî÷íèêà 150°C;

ÑÏÎÑÎÁ B: ÂÝÆÕ êîëîíêà Luna C18 (2) (3 ìèêðîíà) (30 ìì x 4,6 ìì) ðàáîòàåò â
óñëîâè õ ãðàäèåíòíîãî ýëþèðîâàíè  ñî ñìåñ ìè (A) âîäà, ñîäåðæàùà  0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû, è (B) àöåòîíèòðèë, ñîäåðæàùèé 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû,
â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû ñ ãðàäèåíòîì: 0,00 ìèí, 95%A:5%B; 0,50 ìèí, 95%A:5%B; 4,50
ìèí, 5%A:95%B; 5,00 ìèí, 5%A:95%B; 5,50 ìèí, 95%A:5%B; îáúåìíûé ðàñõîä 2 ìë/ìèí;
÷àñòü ïðèìåðíî 200 ìêë/ìèí îòâîä ò â ìàññ-ñïåêòðîìåòð; îáúåì ïðîáû 10-40 ìêë;
âñòðîåííà  äèîäíà  ìàòðèöà (220~450 íì), âñòðîåííûé äåòåêòîð ñâåòîðàññå íè  â ïàðàõ
(ELS) ELS-òåìïåðàòóðà 50°C, óñèëåíèå 8-1,8 ìë/ìèí; òåìïåðàòóðà èñòî÷íèêà 150°C.

ÑÏÎÑÎÁ C: ÆÕ-ÌÑ àíàëèçû ïðîâîä ò íà ïðèáîðå Micromass ìîäåëü LCT, ñâ çàííà  ñ
ïðèáîðîì ìîäåëè HP 1100. Ñîäåðæàíèå ñîåäèíåíèé îïðåäåë þò, èñïîëüçó  HP ìîäåëü
G1315A ñ ôîòîäèîäíûì ìàòðè÷íûì äåòåêòîðîì äë  èíòåðâàëà äëèí âîëí 200-600 íì è
Sedex ìîäåëü 65 äåòåêòîð ñâåòîðàññå íè  â ïàðàõ. Ìàññ-ñïåêòðû íàêàïëèâàþò â èíòåðâàëå
180-800. Ðåçóëüòàòû àíàëèçèðóþò, èñïîëüçó  ïðîãðàììíîå îáåñïå÷åíèå Micromass
MassLynx. Ðàçäåëåíèå îñóùåñòâë þò íà êîëîíêå Hypersil BDS C18, ñ ðàçìåðîì ÷àñòèö 3
ìêì (50x4,6 ìì), èñïîëüçó  ýëþèðîâàíèå ñ ëèíåéíûì ãðàäèåíòîì îò 5 äî 90%
àöåòîíèòðèëà, ñîäåðæàùåãî 0,05% (îá./îá.) òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû, â âîäå, ñîäåðæàùåé
0,05% (îá./îá.) òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû, çà 3,5 ìèí, ïðè îáúåìíîì ðàñõîäå 1 ìë/ìèí.
Âðåì  ïîëíîãî öèêëà, âêëþ÷à  ïîâòîðíîå óñòàíîâëåíèå ðàâíîâåñè  â êîëîíêå, ñîñòàâë åò
7 ìèíóò.

ÑÏÎÑÎÁ D: Êîëîíêà Hypersil BDS C-18 (4,6 ìì x 50 ìì) ñ îáðàùåííîé ôàçîé; ðàáî÷èå
óñëîâè ; ãðàäèåíòíîå ýëþèðîâàíèå ñìåñ ìè (A) âîäà, ñîäåðæàùà  0,05% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû, è (B) àöåòîíèòðèë, ñîäåðæàùèé 0,05% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû, â êà÷åñòâå
ãðàäèåíòà ïîäâèæíîé ôàçû: (0,00 ìèí 100%A:0%B; ëèíåéíûé ãðàäèåíò äî 100% B çà 2
ìèíóòû; çàòåì ïîääåðæèâàþò 3,5 ìèí); îáúåìíûé ðàñõîä 1 ìë/ìèí; ÷àñòü ïîòîêà, ïðèìåðíî
0,25 ìë/ìèí, îòâîä ò â ìàññ-ñïåêòðîìåòð, îáúåì ïðîáû 10 ìêë; Hewlett Packard Model
HPI I00 Series ÓÔ äåòåêòîð ñ ðàáî÷åé äëèíîé âîëíû 200 íì; äåòåêòîð ñâåòîðàññå íè  â
ïàðàõ (ELS); òåìïåðàòóðà äåòåêòèðîâàíè  46°C, äàâëåíèå àçîòà 4 áàð.

Óñëîâè  î÷èñòêè ñ èñïîëüçîâàíèåì âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè-
ìàññ-ñïåêòðîìåòðèè (ÆÕ-ÌÑ) ñ ïåðåêëþ÷åíèåì ñëåäóþùèå:

ñîåäèíåíè  î÷èùàþò ñ ïîìîùüþ ÆÕ/ÌÑ, èñïîëüçó  ñèñòåìó Waters FractionLynx,
ñîñòî ùóþ èç ãðàäèåíòíîãî íàñîñà Waters ìîäåëü 600, ðåãåíåðàöèîííîãî íàñîñà Waters
ìîäåëü 515, ïîäïèòî÷íûé íàñîñ ðåàãåíòîâ (Waters Reagent Manager), àâòîèíæåêòîðà
Waters ìîäåëü 2700, äâóõ âûêëþ÷àòåëåé Rheodyne ìîäåëü LabPro, ôîòîäèîäà Waters
ìîäåëü 996. 1/1000 ïîòîêà ñìåøèâàþò ñ ìåòàíîëîì (îáúåìíûé ðàñõîä 0,5 ìë/ìèí) è
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íàïðàâë þò â äåòåêòîð; ýòîò ïîòîê ñíîâà ðàçäåë þò, 3/4 ïîòîêà íàïðàâë þò â
äåòåêòîðíîå óñòðîéñòâî ñ ôîòîäèîäîì, è 1/4 â ìàññ-ñïåêòðîìåòð; îñòàëüíîé âûõîä èç
êîëîíêè (999/1000) íàïðàâë þò â êîëëåêòîð ôðàêöèé, ãäå îáû÷íî ïîòîê íàïðàâë þò â
ñëèâ, åñëè òîëüêî îæèäàåìûé ìàññîâûé ñèãíàë íå îïðåäåë åò ïðîãðàììíîå îáåñïå÷åíèå
FractionLynx. Ïðîãðàììíîå îáåñïå÷åíèå FractionLynx ñîäåðæèò ìîëåêóë ðíûå ôîðìóëû
îæèäàåìûõ ñîåäèíåíèé è ïåðåêëþ÷àåò ñèñòåìó íà ñáîð ñîåäèíåíèé, êîãäà íàáëþäàþòñ 
ìàññîâûå ñèãíàëû, ñîîòâåòñòâóþùèå [M+H]+ è [M+Na]+. Â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ (â
çàâèñèìîñòè îò àíàëèòè÷åñêèõ ðåçóëüòàòîâ ÆÕ-ÌÑ, åñëè [M+2H]++ äåòåêòèðóåòñ  êàê
èíòåíñèâíûé èîí), ïðîãðàììíîå îáåñïå÷åíèå FractionLynx äîïîëíèòåëüíî ñíàáæàåòñ 
ðàññ÷èòàííûì çíà÷åíèå ïîëîâèíû ìîëåêóë ðíîé ìàññû (ÌÌ/2), â ýòèõ óñëîâè õ ñèñòåìà
òàêæå ïåðåêëþ÷àåòñ  íà ñáîð, êîãäà äåòåêòèðóþòñ  ìàññîâûå ñèãíàëû, ñîîòâåòñòâóþùèå
[M+2H]++ è [M+Na+H]++. Ñîåäèíåíè  ñîáèðàþò â òàðèðîâàííûå ñòåêë ííûå àìïóëû. Ïîñëå
ñáîðà ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò â öåíòðèôóæíîì èñïàðèòåëå Jouan ìîäåëü RC 10.10 èëè â
öåíòðèôóæíîì èñïàðèòåëå Genevac ìîäåëü HT8 è êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  îïðåäåë þò,
âçâåøèâà  àìïóëû ïîñëå èñïàðåíè  ðàñòâîðèòåë . Äåòåêòîðíîå óñòðîéñòâî, ìàññ-
ñïåêòðîìåòð Waters ìîäåëü ZMD è êîëëåêòîð ôðàêöèé Gilson ìîäåëü 204. Ïðèáîð
óïðàâë åòñ  ñ èñïîëüçîâàíèåì ïðîãðàììíîãî îáåñïå÷åíè  Waters FractionLynx.

Â äðóãîì âàðèàíòå ðàçäåëåíèå îñóùåñòâë þò íà äâóõ ñèììåòðè÷íûõ êîëîíêàõ Waters
Symmetry (C18, 5 ìêÌ, 19x50 ìì, ¹ â êàòàëîãå 186000210), ïðè÷åì îäíà êîëîíêà
ôóíêöèîíèðóåò êàê ðåãåíåðàöèîííà  íà ñìåñè 95/5 (îá./îá.) âîäà/àöåòîíèòðèë,
ñîäåðæàùåé 0,07% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû (îá./îá.), òîãäà êàê äðóãà   âë åòñ 
ðàçäåë þùåé. Êîëîíêè ýëþèðóþò ñ ëèíåéíûì ãðàäèåíòîì àöåòîíèòðèëà, ñîäåðæàùåãî
0,07% (îá./îá.) òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû â âîäå, ñîäåðæàùåé 0,07% (îá./îá.)
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû; îò 5 äî 95% (îá./îá.) çà 8 ìèíóò ïðè îáúåìíîì ðàñõîäå 10
ìë/ìèí. Íà âûõîäå èç ðàçäåëèòåëüíîé êîëîíêè ïîòîê ðàçäåë þò â îòíîøåíèè 1/1000,
èñïîëüçó  äåëèòåëüíîå óñòðîéñòâî LC Packing AccuRate.

Âðåì  óäåðæèâàíè  äë  âûñîêîýôôåêòèâíîé æèäêîñòíîé õðîìàòîãðàôèè (ÂÝÆÕ: RT

çíà÷åíè ) îïðåäåë þò, èñïîëüçó  (i) Ñïîñîá À, êîëîíêó Ñ18 Phenomenex (150õ4,6 ìì),
èñïîëüçó  ãðàäèåíòíîå ýëþèðîâàíèå ñìåñüþ àöåòîíèòðèëà è âîäû ñ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû (0-1 ìèí, 5% àöåòîíèòðèëà; 1-12 ìèí ïîäúåì âïëîòü
äî 95% àöåòîíèòðèëà; 12-14,95 ìèí 95% àöåòîíèòðèëà; 14,95-15 ìèí 0% àöåòîíèòðèëà);
èëè Ñïîñîá Â, êîëîíêà YMC ODS-AQ (2õ50 ìì) ãðàäèåíòíîå ýëþèðîâàíèå ñìåñ ìè
àöåòîíèòðèëà è âîäû ñ 0,1% ìóðàâüèíîé êèñëîòû â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû [95/5/0,1%(À)
äî 5/95/0,1%(Â)] ïðè îáúåìíîì ðàñõîäå 0,4 ìë/ìèí); èëè Ñïîñîá Ñ: 3 ìèêðîíà BDS C18

Hypersil (50õ4,6 ìì), ãðàäèåíòíîå ýëþèðîâàíèå ñìåñ ìè àöåòîíèòðèëà è âîäû ñ 0,1%
ìóðàâüèíîé êèñëîòû â êà÷åñòâå ïîäâèæíîé ôàçû [95/5/0,1% âîäà/àöåòîíèòðèë/ìóðàâüèíà 
êèñëîòà â òå÷åíèå 0,1 ìèíóòû, ëèíåéíûé ãðàäèåíò äî 5/95/0,1%
âîäà/àöåòîíèòðèë/ìóðàâüèíà  êèñëîòà, 2 ìèíóòû è ñîõðàí þò äî 3,5 ìèí].

Çíà÷åíè  RF äë  òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè (ÒÑÕ) îïðåäåë þò, èñïîëüçó  ïëàñòèíû
äèîêñèä êðåìíè  Merck.

ÏÐÈÌÅÐ 1
(a) 6-(5-Ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b] ïèðàçèí. A1-B1-C1,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàìèíà (59,9 ìë) â òåòðàãèäðîôóðàíå (1400 ìë),
ïðè -15°C è â àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (131 ìë,
1,6Ì) â òå÷åíèå 25 ìèíóò, ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó íèæå -10°C. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 30 ìèíóò ñìåñü îáðàáàòûâàþò ìåòèëïèðàçèíîì (26,8 ã) â
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òå÷åíèå 15 ìèíóò, çàòåì ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà è çàòåì îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì
5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèëà [53 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 1(a)] â
òåòðàãèäðîôóðàíå (600 ìë) â òå÷åíèå 1 ÷àñà, ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó íèæå -10°C.
Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò íàãðåòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì
îñòàâë þò íà íî÷ü è ïîòîì îáðàáàòûâàþò âîäîé (100 ìë). Òåòðàãèäðîôóðàí óäàë þò â
âàêóóìå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (500 ìë) è âîäîé (200 ìë).
Äâà ñëî  ðàçäåë þò è âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (200 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàþò âîäîé (500 ìë), çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (19:1,
îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (19,4 ã) â âèäå ñåðîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 270-272°C. ÌÑ: 279(MH+).

(b) 6-(1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí, A1-B1-C46, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B 1 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèëèíäîë-3-êàðáîíèòðèë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(b)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 264-266°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C,
72,34; H, 4,68; N, 22,28%. Âû÷èñëåíî äë  C15H12N4: C, 72,56; H, 4,87; N, 22,57%].

(c) 6-(3-áðîìôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí, A1-B91, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1
â òàáëèöå 1 è B91 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-áðîìáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò 6-
(3-áðîìôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
247-249°C. ÌÑ: 276(MH+).

(d) 7-èçîïðîïèë-6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A61-B100, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B100 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-èçîáóòèëïèðàçèí è
áåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò 7-èçîïðîïèë-6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå áåñöâåòíîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 216-218°C. ÌÑ: 238(MH+).

(e) 6-(4-áðîìôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B90, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1
â òàáëèöå 1 è B90 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-áðîìáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò 6-
(4-áðîìôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
326-329°C. ÌÑ: 276 (MH+).

(f) 6-(4-[1,3]äèîêñàí-2-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí A1-B87, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B87 â òàáëèöå 2:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(4-öèàíîôåíèë)- 1,3-äèîêñàí
(ïîëó÷åí ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 3a ïàòåíòíîé çà âêè ÑØÀ No 5750723), ïîëó÷àþò 6-(4-[1,3]
äèîêñàí-2-èëôåíèë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
288-289°C. ÒÑÕ: RF=0,34 (ýòèëàöåòàò/ïåíòàí : 1/1).

(g) 6-(3-[1,3]äèîêñàí-2-èëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí A1-B88, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B88 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(3-öèàíîôåíèë)-1,3-äèîêñàí
(ïîëó÷åí ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 3a ïàòåíòíîé çà âêè ÑØÀ No 5750723), ïîëó÷àþò 6-(3-[1,3]
äèîêñàí-2-èëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
205-206°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C, 68,28; H, 5,46; N, 15,02%. Âû÷èñëåíî äë  C16H15N3O2:
C, 68,31; H, 5,37; N, 14,94%].

(h) 2-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)õèíîëèí. A1-B103, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1
â òàáëèöå 1 è B103 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-õèíîëèíêàðáîíèòðèë, ïîëó÷àþò
2-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)õèíîëèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 293-

295°C. ÌÑ: 247(MH+). [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C, 72,76; H, 3,82; N, 22,56%. Âû÷èñëåíî
äë  Ñ16Ð15N3O2: Ñ 73,16; H, 4,09; N, 22,56%].

(i) 3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èçîõèíîëèí. A1-B104, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
A1 â òàáëèöå 1 è B104 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-èçîõèíîëèíêàðáîíèòðèë,
ïîëó÷àþò 3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èçîõèíîëèí â âèäå çåëåíîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 281-285°C. ÌÑ: 247(MH+).

(j) 6-[1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B65, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B65 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(c)], ïîëó÷àþò 6-[1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 260-265°C. ÌÑ: 249(MH+).

(k) 6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-2-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A64-B1-
C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A64 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2,6-äèìåòèëïèðàçèí, ïîëó÷àþò 6-
(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-2-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 249(MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,2-12,3 (1Í, øñ); 8,54, 8,56
(êàæäûé 1Í, ñ); 7,50 (1H, ä, J=8,9 Ãö); 7,47 (1H, ä, J=2,4 Ãö); 6,96 (1Í, ää, J=8,9 è
2,4 Ãö); 6,91 (1Í, ñ); 3,91, 3,87 è 2,57 (êàæäûé 3H, ñ).

(l) 3-ìåòèë-6-(1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A66-B1-C1, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A66 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2,5-äèìåòèëïèðàçèí è 1-ìåòèë-
1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(c)], ïîëó÷àþò 3-ìåòèë-6-(1-ìåòèë-1H-
èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 170-175°C.

ÌÑ: 263(MH+).
(m) 6-(1-áåíçèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B24-C1,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B24 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-áåíçèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-
êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(g)], ïîëó÷àþò 6-(1-áåíçèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-
èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 240-244°C. ÒÑÕ:
RF=0,5 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë 19/1).

(n) 6-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B54, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B54 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-1H-ïèððîë-3-
êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(i)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 211-213°C. ÌÑ: 199(MH+).

(o) 6-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B53, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B53 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-
êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(j)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-èë)-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 208-209°C. ÌÑ: 199(MH+).

(p) 6-èíäîëèçèí-1-èë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B40-C46, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
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ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B40 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  èíäîëèçèí-1-êàðáîíèòðèë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 5], ïîëó÷àþò 6-èíäîëèçèí-1-èë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 224-225°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 235(MH+).

(q) 6-(3-ìåòèëèíäîëèçèí-1-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B41-C46, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B41 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-ìåòèëèíäîëèçèí-1-êàðáîíèòðèë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 6], ïîëó÷àþò 6-(3-ìåòèëèíäîëèçèí-1-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí
â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 233-235°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 249(MH+).

(r) 6-(1-ìåòèë-2-ôåíèë-1Í-ïèððîë-4-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B52, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû À1 â òàáëèöå 1 è B52 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-5-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-
êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(k)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-2-ôåíèë-1Í-ïèððîë-4-èë)-
5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 221-222°C (ñ

ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 275(MH+).
(s) 6-(5,6,7,8-òåòðàãèäðîèíäîëèçèí-1-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. À1-B111, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B111 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5,6,7,8-òåòðàãèäðîèíäîëèçèí-1-
êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 8], ïîëó÷àþò 6-(5,6,7,8-òåòðàãèäðîèíäîëèçèí-1-èë)-
5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 236-238°C (ñ

ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 239(MH+).
(t) 6-ôóðàí-3-èë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B107, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â

òàáëèöå 1 è B107 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-ôóðîíèòðèë, ïîëó÷àþò 6-ôóðàí-
3-èë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 186,79 (MH+).
ÒÑÕ: RF=0,45 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë): 19/1).
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(u) äèìåòèë[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]àìèí. A1-B61, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B61 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-N,N-äèìåòèëàìèíîáåíçîíèòðèë,
ïîëó÷àþò äèìåòèë[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]àìèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 297-298°C. ÌÑ: 239(MH+).

(v) 6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A29-B1-
C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A29 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó (a), íî èñïîëüçó  ýòèëïèðàçèí, ïîëó÷àþò 6-(5-ìåòîêñè-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 243-244°C. ÂÝÆÕ (ñïîñîá A): RT=6,73 ìèí.

(w) 6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû À1 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-òðåò-áóòèëáåíçîíèòðèë,
ïîëó÷àþò 6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá B: RT=3,29 ìèí, 252(MH+).

(x) 6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí A29-B55, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A29 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-ýòèëïèðàçèí è 4-òðåò-
áóòèëáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò 6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â
âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 213-214°C. ÌÑ: 266(MH+).

(y) 6-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B71, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B71 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  3,4-äèìåòîêñèáåíçîíèòðèë,
ïîëó÷àþò 6-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòî-îðàíæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 212-214°C. ÌÑ: 256(MH+).

(z) 6-(4-àìèíîôåíèë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A29-B79, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A29 â òàáëèöå 1 è B79 â òàáëèöå 2:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-ýòèëïèðàçèí è 4-
àìèíîáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò 6-(4-àìèíîôåíèë)-7-ìåòèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 330-332°C. ÌÑ: 225(MH+).

(aa) 6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. À1-B63, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B63 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(1-ìåòèë)ýòîêñèáåíçîíèòðèë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 51], ïîëó÷àþò 6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. MC: 254(MH+). ÂÝÆÕ (ñïîñîá B): RT=1,64 ìèí.

(ab) 6-(1H-1-ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)èìèäàçîë-5-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B110,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B1 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1H-5-öèàíî-1-ìåòèë-2-
(ìåòèëòèî)èìèäàçîë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 52], ïîëó÷àþò 6-(1H-1-ìåòèë-2-
(ìåòèëòèî)èìèäàçîë-5-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 230°C. ÌÑ: 246(MH+).

(ac) 6-(1-ìåòèë-1H-èíäàçîë-3-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí A1-B21, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B21 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-öèàíî-1-ìåòèë-1H-
èíäàçîë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 56(a)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-1H-èíäàçîë-3-èë)-5Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 250(MH+), 248(MH-). 1Í ßÌÐ
[(CD3)2SO]: δ 12,5-12,6 (1H, øñ); 8,38 (1H, ä, J=2,4 Ãö); 8,24 (ä, 1H, J=7,9 Ãö); 8,21
(ñ, 1H, J=2,4 Ãö); 7,76 (ä, 1Í, J=8,1 Ãö); 7,48 (ò, 1H); 7,32 (ò, 1H); 7,29 (ñ, 1H); 4,18 (ñ, 3H).

(ad) 6-(1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B43, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B43 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-öèàíî-1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-
ïèððîë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 56(b)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà, Ò.ïë. 195°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÌÑ:
275(MH+).

(ae) 6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B89, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1
â òàáëèöå 1 è B89 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-ôòîðáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò 6-
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(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:
213(MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,3 (ñ, 1H); 8,4 (ä, 1Í); 8,2 (ä, 1Í); 8,05 (ä, 2H);
7,4 (ä, 2H); 7,2 (ñ, 1H).

(af) 6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B77, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
À1 â òàáëèöå 1 è B77 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-ìåòîêñèáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò
6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 244-246°C. ÌÑ: 225(MH+).

(ag) 6-[4-(òðåò-áóòèë)ôåíèë)-7-(ïðîï-1-åíèë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A43-B55,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A43 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(òðåò-áóòèë)áåíçîíèòðèë è 4-
(ïèðàçèíèë)-1-áóòåí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 59], ïîëó÷àþò 6-[4-(òðåò-áóòèë)ôåíèë)-7-
(ïðîï-1-åíèë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 207-

208°C. ÌÑ: 292(MH+).
(ah) 6-(4-ìåòèëòèîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B92, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B92 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(ìåòèëòèî)áåíçîíèòðèë,
ïîëó÷àþò 6-(4-ìåòèëòèîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 242(MH+). 1Í ßÌÐ[(CD3)2SO]: δ 12,48 (1H, ñ); 8,37 (1H, ñ); 8,18 (1H, ñ);
7,98 (2H, ä, J=7,9 Ãö); 7,19 (2H, ä, J=7,9 Ãö); 7,11 (1H, ñ); 2,52 (3H, ñ).

(ai) 6-(3-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B62, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
A1 â òàáëèöå 1 è B62 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-ìåòîêñèáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò
6-(3-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 194-196°C. ÌÑ: 226(MH+).

(aj) 6-(1-ìåòèë-1H-ïèðàçîë-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí A1-B108, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B108 â òàáëèöå 2:

Â ðåçóëüòàòå îáðàáîòêè ïî ñïîñîáó, ñõîäíîìó ñî ñïîñîáîì ïðèìåðà 1(a) âûøå, íî
èñïîëüçó  1-ìåòèë-4-öèàíîïèðàçîë (ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó Yoshida in J.Het.Chem., 1995,
32, page 701), ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-1H-ïèðàçîë-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå
îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 232-234°C. ÌÑ: 200(MH+).

(ak) 6-(1-ìåòèë-5-ôåíèë-1H-ïèðàçîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B109, ïðîäóêò

Ñòðàíèöà: 88

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B109 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-öèàíî-5-ôåíèëïèðàçîë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 1(k)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-5-ôåíèë-1H-ïèðàçîë-3-èë)-5H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 222-223°C. ÂÝÆÕ RÒ=7,36 ìèí.

(al) 6-(ïèðèäèí-2-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-Â101, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
À1 â òàáëèöå 1 è B101 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-öèàíîïèðèäèí, ïîëó÷àþò 6-
(ïèðèäèí-2-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 234-

235°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,71 (1H, ä, J=4,1 Ãö); 8,38 (1Í, ñ); 8,24 (1H, ñ); 8,17
(1H, ä, J=8,2 Ãö); 7,93 (1H, ò, J=8,2 Ãö); 7,41 (1Í, ì); 7,36 (1H, ñ).

(am) 6-(ïèðèäèí-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B102, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
A1 â òàáëèöå 1 è B102 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-öèàíîïèðèäèí, ïîëó÷àþò 6-
(ïèðèäèí-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 324-

326°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,69 (2H, ä, J=7,1 Ãö); 8,45 (1H, ñ); 8,33 (1H, ñ); 8,00
(2H, ä, 3=7,1 Ãö); 7,47 (1H, ñ).

(an) 6-(3,4-äèìåòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B75, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B75 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3,4-äèìåòèëáåíçîíèòðèë,
ïîëó÷àþò 6-(3,4-äèìåòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 224 (MH+). ÂÝÆÕ: RT=2,4 ìèí.

(ao) 6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B78, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B78 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-ãèäðîêñèáåíçîíèòðèë, ïîëó÷àþò
6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÌÑ: 212 (MH+).

(ap) 6-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B76, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû À1 â òàáëèöå 1 è B76 â òàáëèöå 2:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-òðèôòîðìåòîêñèáåíçîíèòðèë,
ïîëó÷àþò 6-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå áëåäíî-îðàíæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:280(MH+). RT=2,64 ìèí.

(aq) 6-(4-àìèíîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B79, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
A1 â òàáëèöå 1 è B79 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-àìèíîáåíçîíèòðèë è ïîäâåðãà 
ïðîäóêò ðåàêöèè õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà, à
çàòåì ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷àþò 6-(4-àìèíîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 211,1(MH+). RÒ=2,12 ìèí.

(ar)  6-(1-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B 112,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B112 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-
êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 56(c)], ïîëó÷àþò 6-(1-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-
5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 210°C (ñ ðàçëîæåíèåì).

ÌÑ:EI (ýìèññè  ýëåêòðîíîâ) (70 ýÂ); m/z=274 Ì+ (100%).
(as) 6-(1,2-äèìåòèë-1H-ïèððîë-4-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B113, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B 113 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1,5-äèìåòèë-1H-ïèððîë-3-
êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 56(d)], ïîëó÷àþò 6-(1,2-äèìåòèë-1H-ïèððîë-4-èë)-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 253°C. [Ýëåìåíòíûé
àíàëèç: C, 67,60; H, 5,68; N, 26,22%. Âû÷èñëåíî äë  C12H12N4: C, 67,91; H, 5,70; N, 26,40%].

(at) 6-(1,4-äèìåòèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B114, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B114 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  1,4-äèìåòèë-1H-ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 56(e)], ïîëó÷àþò 6-(1,2-äèìåòèë-1H-ïèððîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 210°C. ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=212 M+

(100%).
(au) 2-(1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-ïèððîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A2-B43, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1 è B43 â òàáëèöå 2:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  3-ìåòèëïèðèäèí è 3-öèàíî-1-ìåòèë-4-
ôåíèë-1H-ïèððîë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 56(b)], ïîëó÷àþò 2-(1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-ïèððîë-
3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 140°C (ñ

ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=273 M+(100%).
ÏÐÈÌÅÐ 2
3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë A1-B6-C46, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B6 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð 6-{1-[3-(òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-1H-èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðàçèíà [29 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 3(a)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (500 ìë) â àòìîñôåðå
àçîòà îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì òåòðàáóòèëàììîíèéôòîðèäà â òåòðàãèäðîôóðàíå (144 ìë,
1,0Ì). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ ðåàêöèîííóþ
ñìåñü êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê îáðàáàòûâàþò âîäîé, ïîëó÷à  òâåðäîå âåùåñòâî,
êîòîðîå îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (17,5 ã) â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 220-

221°C. ÌÑ: 293(MH+).
(b) 3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë. A1-B6-C1,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B6 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-{1-[3-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 3(b)]}, ïîëó÷àþò 3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-
èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 225-228°C. ÌÑ: 323

(MH+). ÒÑÕ: RF=0,16 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë: 19/1 îá./îá.).
(c) 2-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîë, A1-B5-C46, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B5 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-{1-[2-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ýòèë]-1H-èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 3(c)], ïîëó÷àþò 2-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë)ýòàíîë â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 272-273°C. ÌÑ: 279(MH+).

(d) 2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîë, A1-B5-C1,
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ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B5 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-{1-[2-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ýòèë]-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 3(d)], ïîëó÷àþò 2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-
èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîë â âèäå ñåðîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 270-273°C. ÌÑ: 309,43 (MH+).

(e) 6-(1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B2-C46, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-[1-(2-
òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 3(f)], ïîëó÷àþò 6-(1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî-[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå îðàíæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,54 (1Í, øñ); 8,32 (1Í, ä, J=2,8 Ãö); 8,27
(1H, ñ); 8,19 (1H, ä, J=2,8 Ãö); 8,12 (1H, ì); 7,71 (1H, ì); 7,30 (2H, ì); 7,03 (1H, ä, J=2,0 Ãö).

ÏÐÈÌÅÐ 3
(a) 3-[3-(5H-ïèððîëî-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèëàìèí. A1-B23-C46, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B23 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð 3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîëèë]ïðîïàí-1-îëà [12 ã, ÏÐÈÌÅÐ 2(a)]
è òåòðàáðîìèäà óãëåðîäà (19,1 ã) â äèõëîðìåòàíå (300 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì òðèôåíèëôîñôèíà (12,9 ã) â äèõëîðìåòàíå (100 ìë) â òå÷åíèå 5
ìèí. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ôèëüòðóþò è òâåðäóþ ÷àñòü ïðîìûâàþò íåáîëüøèìè êîëè÷åñòâàìè äèõëîðìåòàíà.
Ôèëüòðàò è ïðîìûâíûå ôðàêöèè âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  ñìîëó êîðè÷íåâîãî öâåòà, êîòîðóþ
ñìåøèâàþò ñ æèäêèì àììèàêîì (ïðèìåðíî 80 ìë) â ãåðìåòè÷íîì àâòîêëàâå è îñòàâë þò
ïåðåìåøèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå íà 18 ÷àñîâ. Çàòåì àâòîêëàâ îõëàæäàþò
äî -78°C è çàòåì îñòîðîæíî îòêðûâàþò. Àììèàêó äàþò èñïàðèòüñ  è îñòàòîê ïîäâåðãàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà, ìåòàíîëà è
êîíöåíòðèðîâàííîãî àììèàêà (900:100:7, îá./îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3 ã). Ò.ïë. 170°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ
8,28 (1Í, ä, J=2,7 Ãö); 8,18 (1H, ñ); 8,10, 7,64 (êàæäûé 1H, ä, J=7,7 Ãö); 8,09 (1H,
ä, J=2,7 Ãö); 7,29, 7,23 (êàæäûé 1H, òä, J=7,1 è 1,0 Ãö); 6,97 (1H, ñ); 4,32 (2H, ò,
J=7,0 Ãö); 2,57 (2H, ò, J=6,5 Ãö); 1,89 (2H, êâèíòåò, J=6,4 Ãö).

(b) 3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèëàìèí. A1-B23-C1,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B23 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 3(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îë [ÏÐÈÌÅÐ 2(b)], ïîëó÷àþò 3-[5-ìåòîêñè-3-(5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèëàìèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 95-100°C è 150-160°C. ÌÑ:322 (MH+). ÒÑÕ:
RF=0,2(äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë/êîíöåíòðèðîâàííûé àììèàê: 900/100/7 îá./îá./îá.).

ÏÐÈÌÅÐ 4
(a) N-{3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë)ïðîïèë}àöåòàìèä. A1-B7-C46,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B7 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Àöåòèëõëîðèä (31 ìêë) äîáàâë þò ïî êàïë ì ê ðàñòâîðó 3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-
6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèëàìèíà [100 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 3(a)], òðèýòèëàìèíà (52,2 ìêë) è
äèõëîðìåòàíà (20 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â àòìîñôåðå àçîòà. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå ðåàêöèîííóþ ñìåñü
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (9:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (82
ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 260°C. ÌÑ: 334 (MH+).

(b) N-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]àöåòàìèä. A1-B80, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B80 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 4(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-(4-àìèíîôåíèë)-5H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðàçèí [ÏÐÈÌÅÐ 1(aq), íî íå Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 1(aq)], ïîëó÷àþò N-[4-(5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]àöåòàìèä â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 253,1
(MH+), RÒ=2,3 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 5
(a) 6-[1-(3-ìîðôîëèí-4-èëïðîïèë)-1H-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B27-

C46, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B27 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Ñìåñü 3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèëáðîìèäà [250 ìã,
Ññûëî÷íûé ïðèìåð 4], ìîðôîëèíà (0,5 ìë), êàðáîíàòà êàëè  (100 ìã) è éîäèäà êàëè  (2
êðèñòàëëà) â ýòèëìåòèëêåòîíå êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ.
Çàòåì ñìåñè äàþò îñòûòü äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ, çàòåì
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (9:1, îá./îá.), ïîëó÷à  æåëòóþ ñòåêëîîáðàçíóþ ìàññó, êîòîðóþ
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çàòåì ðàñòèðàþò ñ ýòèëàöåòàòîì è ïåíòàíîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
(40 ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 180-185°C. ÌÑ: 362 (MH+).

(b) 6-[1-(3-ïèïåðèäèí-1-èëïðîïèë)-1H-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B26,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B26 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 5(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ïèïåðèäèí, ïîëó÷àþò 6-[1-(3-
ïèïåðèäèí-1-èëïðîïèë)-1H-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 240°C. ÌÑ: 360 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 6
6-{1-[3-(ïèðèäèí-3-èëîêñè)ïðîïèë]-1H-èíäîë-3-èë}-1-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B22-

C46, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B22 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàçîäèêàðáîêñèëàòà (269 ìêÌ) â òåòðàãèäðîôóðàíå (0,5 ìë)
äîáàâë þò ïî êàïë ì â òå÷åíèå 2 ìèí ê ðàñòâîðó òðèôåíèëôîñôèíà (359 ìã) â
òåòðàãèäðîôóðàíå (2,5 ìë) ïðè 0°C â àòìîñôåðå àçîòà. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè ýòîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ìèí ñìåñü îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì 3-ãèäðîêñèïèðèäèíà (65 ìã)
â òåòðàãèäðîôóðàíå (1 ìë) â òå÷åíèå 1 ìèíóòû, çàòåì ñóñïåíçèåé 3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îëà [200 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 2(a)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (2 ìë).
Ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ, çàòåì
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ìåòàíîëà (9:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (110
ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 208-209°C. ÌÑ: 370 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 7
1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-îë. A1-B1-C10, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C10 â òàáëèöå 3:

Ñìåñü 6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [200 ìã, ÏÐÈÌÅÐ
1(a)], áðîìèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû (48%, 500 ìêë) è ëåä íîé óêñóñíîé êèñëîòû (3 ìë)
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  ñìåñü
íåéòðàëèçóþò, äîáàâë   íàñûùåííûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè . Ïîëó÷åííîå òâåðäîå
âåùåñòâî òåìíîãî öâåòà ôèëüòðóþò è çàòåì ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (180 ìã) â âèäå ÷åðíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 289-290°C. ÌÑ: 264 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 8
6-(2-õëîð-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. À1-Â15-C1,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B15 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:
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Ðàñòâîð 6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [100 ìã,
ÏÐÈÌÅÐ 1(a)] â äèìåòîêñèýòàíîëå (25 ìë), îõëàæäåííûé äî -78°C, îáðàáàòûâàþò
ðàñòâîðîì í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (172 ìêë, 2,5M). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 30
ìèí ñìåñü îáðàáàòûâàþò 4-òîëóîëñóëüôîíèëõëîðèäîì (82 ìã), çàòåì îñòàâë þò ìåäëåííî
íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (19:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (45 ìã) â âèäå ÷åðíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:
313 (MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,20 (1Í, ñ); 8,39 (1Í, ä, J=3 Ãöz); 8,21 (1Í, ä, J=3
Ãö); 7,54 (1H, ä, J=9 Ãöz); 7,30 (1Í, ä, J=2 Ãö); 6,96 (1H, ää, J=9 è 2 Ãö); 6,84
(1Í, ä, J=2 Ãö); 3,82 (3H, ñ); 3,81 (3H, ñ).

ÏÐÈÌÅÐ 9
(a) 3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)áåíçàëüäåãèä. A1-B96, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B96 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð 6-(3-[1,3]äèîêñàí-2-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [1,6 ã, ÏÐÈÌÅÐ 1(g)]
â äèõëîðìåòàíå (50 ìë) îáðàáàòûâàþò òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé (5 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ, çàòåì äàþò îñòûòü â òå÷åíèå íî÷è
è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  òâåðäîå âåùåñòâî
æåëòîãî öâåòà, êîòîðîå ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòèëàöåòàòà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,6 ã) â âèäå êðèñòàëëè÷åñêîãî æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
268-270°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C, 69,96; H, 3,92; N, 18,69%. Âû÷èñëåíî äë  C13Í9N3O: C,
69,95; H, 4,06; N, 18,82%].

(b) ãèäðàò 4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)áåíçàëüäåãèäà, A1-B95, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B95 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 9(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-(4-[1,3]äèîêñàí-2-èëôåíèë)-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [ÏÐÈÌÅÐ 1(f)], ïîëó÷àþò ãèäðàò 4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-
èë)áåíçàëüäåãèäà, â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.>295°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç:
C, 67,57; H, 4,33; N, 18,04%. Âû÷èñëåíî äë  C13Í9N3O⋅Í2Î: Ñ, 67,23; H, 4,34; N, 18,09%].

(c) [3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë)ìåòàíîë A1-B4-C46, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B4 â òàáëèöå 2 è C46 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 9(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-[1-(2-
òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 3(t)], ïîëó÷àþò [3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë)ìåòàíîë â âèäå
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êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. >320°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,13(1H, ñ); 7,90
(2H, ñ), 7,75 (1Í, ä); 7,50 (1H, ä); 7,15-7,25 (2H, ì), 6,85 (1H, s); 5,60 (2H, ñ).

ÏÐÈÌÅÐ 10
(a) [3-(5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ìåòàíîë. A1-B98, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B98 â òàáëèöå 2:

Ñóñïåíçèþ 3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)áåíçàëüäåãèäà [0,4ã, ÏÐÈÌÅÐ 9(a)] â
ýòàíîëå (50 ìë) îáðàáàòûâàþò áîðãèäðèäîì íàòðè  (200 ìã). Ñìåñü îñòàâë þò
ïåðåìåøèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå íà 1 ÷àñ, çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (10 ìë) è
çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàâøååñ  òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòèðàþò ñ âîäîé (50 ìë), ïîëó÷à 
òâåðäîå âåùåñòâî áëåäíî-æåëòîãî öâåòà, êîòîðîå ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì
ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ìåòàíîëà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,35 ã)
â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî êðèñòàëëè÷åñêîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 225-226°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç:
C, 68,72; H, 4,73; N, 18,44%. Âû÷èñëåíî äë  Ñ13Í11N3O: C, 69,32; H, 4,92; N, 18,65%].

(b) [4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ìåòàíîë.
À1-B97, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B97 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 10(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-
èë)áåíçàëüäåãèä [ÏÐÈÌÅÐ 9(b)], ïîëó÷àþò [4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]
ìåòàíîë â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 284-285°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C,
68,61; H, 4,65; N, 18,28. Âû÷èñëåíî äë  C13H11N3O: C, 69,32; H, 4,92; N, 18,65%].

ÏÐÈÌÅÐ 11
6-(5-Ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí.
A1-B2-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Îõëàæäåííûé (-78°C) ðàñòâîð 6-(1-áåíçèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèíà [50 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 1(m)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (20 ìë) îáðàáàòûâàþò æèäêèì
àììèàêîì (20 ìë), çàòåì íàòðèåì (100 ìã). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè -78°C â òå÷åíèå 30
ìèí ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò ìåäëåííî íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû,
çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (50 ìë) è çàòåì òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (50 ìë).
Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (14 ìã) â
âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 268-271°C. ÌÑ: 265,24 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 12
(a) 2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-

èëýòàíîí. A1-B8-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, Â8 â òàáëèöå 2 è C1 â
òàáëèöå 3:
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Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð 6-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [70
ìã, ÏÐÈÌÅÐ 11] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (10 ìë) îáðàáàòûâàþò ãèäðèäîì íàòðè 
(21,6 ìã, 60% äèñïåðñè  â ìèíåðàëüíîì ìàñëå). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 30 ìèí
ñìåñü îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì 4-(2-õëîðàöåòèë)ìîðôîëèíà (44,1 ìã) â
äèìåòèëôîðìàìèäå (1 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå åùå 3 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â âîäó (20 ìë) è çàòåì òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì
(30 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì âûïàðèâàþò.
Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (55
ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 263-267°C. ÌÑ: 392,21 (MH+).

(b) 2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-îêñîýòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë. A3-B8-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A3 â òàáëèöå 1, B8 â
òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë [ÏÐÈÌÅÐ 32], ïîëó÷àþò 2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-
4-èë-2-îêñîýòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ D: RT=3,55 ìèí, 416 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 13
(a) [5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-2-èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíà  êèñëîòà. A2-B25-

C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B25 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Ñìåñü ýòèëîâîãî ýôèðà {5-ìåòîêñè-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë]èíäîë-1-èë}óêñóñíîé êèñëîòû [4,61 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(a)], ìåòàíîëà (250
ìë) è âîäíîãî ãèäðîêñèäà êàëè  (5Ì, 25 ìë) êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå
7 ÷àñîâ. Ìåòàíîë óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, îñòàòîê îáðàáàòûâàþò âîäîé (20 ìë)
è pH ðàñòâîðà äîâîä ò äî 7, äîáàâë   êîíöåíòðèðîâàííóþ õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó.
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî æåëòîãî öâåòà îòôèëüòðîâûâàþò è ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ìåòàíîëà (7:3, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,69 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:
320(M-H+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=6,67 ìèí.

(b) 4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A5-B1-
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C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A5 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
2(l)], ïîëó÷àþò 4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 288-289°C. ÌÑ: 307 (MH+).

(c) 4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A5-B2-C1,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A5 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-
èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 39),
ïîëó÷àþò 4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 294-295°C. ÌÑ: 294 (MH+).

(d) 4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A28-B55, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A28 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(j)], ïîëó÷àþò
4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,71 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí 1:1).1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,52 (1H, ñ); 8,16
(1Í, ä, J=6,1 Ãö); 7,93 (2H, ä, J=8,1 Ãö); 7,50 (2H, ä, J=8,1 Ãö); 7,21 (1H, ä, J=6,1
Ãö); 6,96 (1Í, ñ); 1,30 (9H, ñ).

(e) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A65-B1-
C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A65 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-
5-ôåíèë(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(j)],
ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå
êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 240-242°C. ÌÑ: 354 (MH+).

(f) 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë. A2-
B1-C5, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C5 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 13 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-{1-ìåòèë-3-[1-òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-2-îë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 79], ïîëó÷àþò 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 198-199°C. ÂÝÆÕ
(Ñïîñîá A): RT=6,69 ìèí.

(g) [5,6-äèìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíà  êèñëîòà. A2-
B121-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B121 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé ýôèð {5,6-äèìåòîêñè-
3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]èíäîë-1-èë}óêñóñíîé êèñëîòû
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(q)], ïîëó÷àþò [5,6-äèìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíóþ êèñëîòó â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà öâåòà õàêè. [Ýëåìåíòíûé
àíàëèç: C, 60,28; H, 5,16; N, 10,85%. Âû÷èñëåíî äë  C19H17N3O4⋅1,5 H2Î: C, 60,31; H,

5,33; N, 11,11%]. ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=351 M+⋅(100%).
ÏÐÈÌÅÐ 14
(a) 2-{[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èë}

ýòàíîí. A2-B8-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, Â8 â òàáëèöå 2 è C1 â
òàáëèöå 3:

Ñóñïåíçèþ [5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíîé êèñëîòû
[60 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 13(a)] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (7 ìë) îáðàáàòûâàþò N-îêñèäîì
ãåêñàôòîðôîñôàòà N-{(äèìåòèëàìèíî)(1H-1,2,3-òðèàçîëî[4,5-b]ïèðèäèí-1-èë)ìåòèëåí}-N-
ìåòèëìåòèíàìèíè  (71 ìã) è äèèçîïðîïèëýòèëàìèíîì (45 ìêë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèí äîáàâë þò ìîðôîëèí (18 ìêë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå åùå 12 ÷àñîâ. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå
è îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â íàñûùåííîì ðàñòâîðå áèêàðáîíàòà íàòðè . Âûïàâøåå â îñàäîê
òâåðäîå âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (10 ìã) â âèäå ôèîëåòîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 243-247°C. ÌÑ: 391 (MH+).

(b) àìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B1-C15, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1
â òàáëèöå 2 è C15 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòàíêàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(c)] è õëîðèä
àììîíè , ïîëó÷àþò àìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà áëåäíî-ôèîëåòîâîãî öâåòà. Ò.ïë.
267-268°C. ÌÑ: 361 (MH+)

(c) ìåòèëàìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B1-C16, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1
â òàáëèöå 2 è C16 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòàíêàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(c)] è
ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò ìåòèëàìèä 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-
5-èëîêñè]öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå áëåäíî-ëèëîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
249-250°C. ÌÑ: 315 (ÌÍ+).

(d) ìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû. A2-Â1-C23, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C23 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò
ìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â
âèäå áëåäíî-îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 186°C. ÌÑ: 304 (MH+).

(e) (2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B1-C34, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C34 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è ýòàíîëàìèí, ïîëó÷àþò (2-
ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 256-257°C. ÌÑ: 335 (MH+).

(f) (2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû, A2-B1-C47, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C47 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è 2-àìèíîýòèëìîðôîëèí,
ïîëó÷àþò (2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 268-270°C. ÌÑ:

404 (MH+).
(g) (2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B1-C24, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C24 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è β-àëàíèíàìèä, ïîëó÷àþò
(2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 286-288°C. ÌÑ: 362 (MH+).

(h) áèñ(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B1-C48, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C48 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è äèýòàíîëàìèí, ïîëó÷àþò
áèñ(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 230-232°C. ÌÑ: 379 (MH+).

(i) àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû.
A2-B1-C29, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C29 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è õëîðèä àììîíè ,
ïîëó÷àþò àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 330-332°C. ÌÑ: 291 (MH+).

(j) (2-ãèäðîêñè-1,1-áèñ-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-Â1-C49, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â
òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C49 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è
òðèñ(ãèäðîêñèìåòèë)àìèíîìåòàí, ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñè-1,1-áèñ-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-
ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 205-206°C. ÌÑ: 395 (MH+).

(k) (2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèë-1-ìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B1-C30, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2
â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C30 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è 2-àìèíî-2-ìåòèë-1,3-
ïðîïàíäèîë, ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèë-1-ìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 180-182°C. ÌÑ: 379 (MH+).

(l) (2,3-äèãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû, A2-B1-C50, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C50 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è 3-àìèíî-1,2-ïðîïàíäèîë,
ïîëó÷àþò (2,3-äèãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 171-172°C. ÌÑ: 365

(MH+).
(m) (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-

èíäîë-5-êàðáîëíîâîé êèñëîòû. A2-Â1-C31, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1
â òàáëèöå 2 è C31 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è 2-àìèíî-2-ìåòèë-1-
ïðîïàíîë, ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
161-162°C. ÌÑ: 365 (MH+).

(n) (2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-
1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B1-C33, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1,
B1 â òàáëèöå  2 è C33 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(d)] è ñåðèíîë, ïîëó÷àþò (2-
ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-
5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 178-179°C. ÌÑ: 365,41
(MH+).

(o) (2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B18-C24, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B18 â
òàáëèöå 2 è C24 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó I4(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(g)] è 3-
àìèíîïðîïèîíàìèäãèäðîõëîðèä, ïîëó÷àþò (2-êàðáàìîèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 277-280°C. ÌÑ: 362(MH+).
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(p) (2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B18-C34, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B18 â
òàáëèöå 2 è C34 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(g)] è ýòàíîëàìèí, ïîëó÷àþò (2-
ãèäðîêñèýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 264-267°C. ÌÑ: 335 (MH+).

(q) (1H-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-
6-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B18-C51, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B18 â
òàáëèöå 2 è C51 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(g)] è 1H-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëàìèí, ïîëó÷àþò (1H-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 343-345°C.

ÌÑ: 358 (MH+).
(r) (2-ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-

1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A2-B18-C33, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1,
B18 â òàáëèöå 2 è C33 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(g)] è ñåðèíîë, ïîëó÷àþò (2-
ãèäðîêñè-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-
6-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 247-249°C. ÌÑ:

365 (MH+).
(s) (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2.3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A1-B1-C31, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â
òàáëèöå 2 è C31 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a), íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-
6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è 2-àìèíî-2-ìåòèë-1-ïðîïàíîë,
ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-
1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 210-214°C. ÌÑ:

364 (MH+).
(t) 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä. A33-

B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A33 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Â ðåçóëüòàòå îáðàáîòêè ïî ñïîñîáó, ñõîäíîìó ñî ñïîñîáîì ïðèìåðà 14(a) âûøå, íî
èñïîëüçó  3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H- ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó
[ÏÐÈÌÅÐ 25(a)] è ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-
7-èë)-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 222-228°C.

ÌÑ: 337 (MH+).
(u) 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)-N,N-äèìåòèëïðîïèîíàìèä.

A34-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A33 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 25(a)] è äèìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)-N,N-äèìåòèëïðîïèîíàìèä â âèäå
íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 203-204°C. ÌÑ: 351 (MH+).

(v) 2-ìåòîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A1-B1-C25, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C25 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è 2-ìåòîêñèýòèëàìèí,
ïîëó÷àþò 2-ìåòîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
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êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 350(MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá
C): RÒ=1,27 ìèí.

(w) 2-òèåí-2-èëýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A1-B1-C27, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C27 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è 2-òèåí-2-èëýòèëàìèí,
ïîëó÷àþò 2-òèåí-2-èëýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 402 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C):
RT=1,45 ìèí.

(x) 2-ôòîðýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû. A1-B1-C53, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C53 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [15(i)] è 2-ôòîðýòèëàìèí, ïîëó÷àþò 2-
ôòîðýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. MS: 338 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=1,30 ìèí.

(y) 2-êàðáîýòîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A1-B1-C54, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C54 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è ãèäðîõëîðèä ýòèëîâîãî
ýôèðà β-àëàíèíà, ïîëó÷àþò 2-êàðáîýòîêñèýòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-

6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. MS : 392
(MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=1,38 ìèí.

(z) (ãèäðîêñèìåòèë)êàðáîìåòîêñèìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-
1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A1-B1-C52, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1,
B1 â òàáëèöå 2 è C52 â òàáëèöå 3:

Ñòðàíèöà: 106

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è ãèäðîõëîðèä ìåòèëîâîãî
ýôèðà ñåðèíà, ïîëó÷àþò (ãèäðîêñèìåòèë)êàðáîìåòîêñèìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. MC: 394 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=1,24 ìèí.

(aa) 2-ãèäðîêñèýòèëàìèä (1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A1-B1-C34, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C34 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è ýòàíîëàìèí, ïîëó÷àþò 2-
ãèäðîêñèýòèëàìèä (1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 171-173°C (ñ ðàçëîæåíèåì). MC: 336
(MH+).

(ab) ìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû. A1-B1-C23, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, Â1 â òàáëèöå 2 è C23 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò
ìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â
âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, MC: 304 (MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,64 (1H, øñ);
8,59 (ä, 1H, J=1,0 Ãö); 8,27 (ä, 1H, J=2,4 Ãö); 8,17 (ñ, 1H); 8,15 (ä, 1Í, J=2,4 Ãö);
7,82 (ää, 1H, J=1,0 Ãö, 7,9 Ãö); 7,62 (ä, 1H, J=7,9 Ãö); 7,21 (ñ, 1H); 3,96 (ñ, 3H); 2,82 (ñ, 3H).

(ac) äèìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû.

A1-B1-C55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C55 â òàáëèöå
3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è äèìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò
äèìåòèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â
âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 320 (MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,26 (ä, 1H, J=2,1
Ãö); 8,18 (ñ, 1Í); 8,15 (ä, 1H, J=2,1 Ãö); 7,62 (ä, J=8,1 Ãö); 7,372 (ää, 1H, J=1,0
Ãö, 8,1 Ãö); 6,98 (ñ, 1H); 3,94 (ñ, 3H); 3,05 (ñ, 6H).

(ad) [1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìîðôîëèí-4-èëêåòîí.
A1-B1-C56, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C56 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è ìîðôîëèí, ïîëó÷àþò [1-
ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìîðôîëèí-4-èëêåòîí â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ÌÑ: 362 (MH+).

(ae) 4-ãèäðîêñè-[1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë]-1H-èíäîë-5-èë]
êàðáîíèëïèïåðèäèí. A1-B1-C57, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C57 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è 4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí,
ïîëó÷àþò 4-ãèäðîêñè-[1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë]-1H-èíäîë-5-èë]
êàðáîíèëïèïåðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ÌÑ: 376 (ÌÍ+), 398(MNa+).

(af) ìåòèëàìèä 3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
èë)êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâîé êèñëîòû. A1-B1-C26, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â
òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C26 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èë]êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(l)] è
ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò ìåòèëàìèä 3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
èë)êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. MC:
377(MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=1,20 ìèí.

(ag) 3-ãèäðîêñèïðîïèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. À1-B1-C34, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C34 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(i)] è 3-ãèäðîêñèïðîïèëàìèí,
ïîëó÷àþò 3-ãèäðîêñèïðîïèëàìèä 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. MC: 350 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C):
RÒ=1,22 ìèí.

(ah) 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}-N-
ìåòèëïðîïèîíàìèä. A33-B63, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A33 â òàáëèöå 1 è B63 â òàáëèöå
2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-
5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 25(b)] è ìåòèëàìèí,
ïîëó÷àþò 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}-N-
ìåòèëïðîïèîíàìèä â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ÌÑ: 339 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C):
RÒ=1,49 ìèí.

(ai) 3-[6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä. A33-
B77, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A33 â òàáëèöå 1 è B77 â òàáëèöå 2:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[6-(4-ìåòîêñèôåíèë-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 25(d)] è ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò
3-[6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä â âèäå íå
ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,0 (ñ, 1Í); 8,3 (ä, 1Í); 8,2

(ä, 1H); 7,7 (ä, 2H); 7,1 (ä, 2H); 3,8 (ñ, 3H); 3,05 (ò, 2H); 2,6 (ò, 2H); 2,5 (ñ, 3H). MC: 310 (MH+).
(aj) 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíàìèä. A32-

B63, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A32 â òàáëèöå 1 è B63 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-
5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 25(b)] è õëîðèä àììîíè ,
ïîëó÷àþò 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíàìèä â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 325 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=1,44 ìèí.

(ak) 3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíàìèä. A32-B78,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A32 â òàáëèöå 1 è B78 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 30] è õëîðèä àììîíè ,
ïîëó÷àþò 3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíàìèä â âèäå
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà ÌÑ: 283(MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=2,18 ìèí.

(al) 3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä. A33-B89,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A33 â òàáëèöå 1 è B89 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 25(c)] è ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò 3-[6-(4-
ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,5 (ñ, 1Í); 8,4 (ä, 1H), 8,2 (ä, 1H); 7,8

(ä, 2H); 7,4 (ä, 2H); 3,1 (ò, 2H); 2,6 (ò, 2H), 2,5 (ñ, 3H). MC: 298(MH+).
(am) (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A83-B1-C25, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A83 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C25 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-
èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ
15(m)] è 2-ìåòîêñèýòèëàìèí, ïîëó÷àþò (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-
4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 249-250°C. ÌÑ: 443 (M+).

(an) (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A83-B2-C25, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
A83 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C25 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-
èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(n)] è 2-
ìåòîêñèýòèëàìèí, ïîëó÷àþò (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 274-275°C.ÌÑ: 430 (MH+).

(ao) (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A3-B1-C31, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A3 â
òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C31 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(r)] è 2-àìèíî-2-
ìåòèëïðîïàíîë, ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 388
(MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=2,81 ìèí.

(ap) (2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A3-B1-C97, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A3 â
òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C97 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]
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ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(r)] è 3-àìèíî-2-ìåòèë-
2-ïðîïàíîë (ïîëó÷åí ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó Cabelta et. al. Tetrahedron, 1995, 51 (6),
1817-1826), ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ D: RÒ=2,69 ìèí, 388 (MH+).

(aq) 2-[5,6-äèìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë-èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-
èëýòàíîí. A2-B118-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B118 â òàáëèöå 2 è C1
â òàáëèöå 3

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 14(a), íî èñïîëüçó  [5,6-äèìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 13(g)], ïîëó÷àþò 2-[5,6-äèìåòîêñè-3-
(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí â âèäå áëåäíî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 260°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÒÑÕ: RF=0?37

(äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë, 9/1). ÌÑ: ESI; m/z=421 MH+.
ÏÐÈÌÅÐ 15
(a) [1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà.

A2-B1-C6, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C6 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð ýòèëîâîãî ýôèðà {1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}óêñóñíîé êèñëîòû [500 ìã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(b)] â
ìåòàíîëå (25 ìë) îáðàáàòûâàþò ãèäðîêñèäîì êàëè  (5 í, 3 ìë) è çàòåì êèï ò ò ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè è îñòàòîê îáðàáàòûâàþò âîäîé (10 ìë). pH ñìåñè äîâîä ò äî 7, äîáàâë  
óêñóñíóþ êèñëîòó, è ïîëó÷åííîå áåñöâåòíîå òâåðäîå âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì
ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (170 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. >300°C. ÌÑ: 322 (MH+).

(b) 2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïèîíîâà 
êèñëîòà. A2-B1-C2, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C2 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð 2-{1-ìåòèë-3-[1-
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(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïèîíîâîé
êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(c)], ïîëó÷àþò 2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 177-178°C. ÌÑ: 336 (MH+).

(c) 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòàí-1-
êàðáîíîâà  êèñëîòà. A2-B1-C11, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå
2 è C11 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð 1-{1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(d)], ïîëó÷àþò 1-[1-ìåòèë-3-(1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòàí-1-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå
áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 168-169°C. ÌÑ: 362 (MH+).

(d) 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà. A2-B1-
C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C28 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 19(a)], ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. >300°C. ÌÑ: 291
(MH+).

(e) 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-îë. A2-B1-C10, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C10 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-îë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 14(a)],
ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-îë â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 199-200°C. ÌÑ: 264 (MH+).

(f) 1-{1-(öèêëîáóòàíêàðáîíîâà  êèñëîòà)-3-[1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-
5-èëîêñè}öèêëîáóòàíêàðáîíîâà  êèñëîòà. A2-B12-C11, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â
òàáëèöå 1, B12 â òàáëèöå 2 è C11 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð 1-{1-(ýòèëîâûé
ýôèð öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû)-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
23(d)], ïîëó÷àþò 1-{1-(öèêëîáóòàíêàðáîíîâà  êèñëîòà)-3-[1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]
-1H-èíäîë-5-èëîêñè}öèêëîáóòàíêàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 240°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 444 (MH+).

(g) 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâà  êèñëîòà. A2-B18-
C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B18 â òàáëèöå 2 è C28 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(g)], ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-6-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 359-361°C. MC 292

(MH+).
(h) 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà.

A2-B1-C21, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C21 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð 3-{1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èë}ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 38(a)], ïîëó÷àþò 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-
1H-èíäîë-5-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 268-270°C.

MC: 320 (MH+).
(i) 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà. A1-B1-

C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C28 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a), íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 1-ìåòèë-3-(5H-
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ïèððîëî[2,3-b)ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 19(b)]
, ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â
âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 350°C. ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=5,85 ìèí.

(j) [2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)ôåíîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà. A1-B67,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B67 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð [2-ìåòîêñè-5-
(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû [ÏÐÈÌÅÐ 27], ïîëó÷àþò [2-
ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)ôåíîêñè]óêñóñíóþ êèñëîòó â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 330-332°C. ÌÑ: 300 (MH+).

(k) 3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà.
A32-B74, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A32 â òàáëèöå 1 è B74 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèë 3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïèîíàò [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 38(b)], ïîëó÷àþò 3-
[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó â âèäå
îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 269-271°C. ÌÑ: 311 (MH+).

(l) 3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èë]
êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâà  êèñëîòà. À1-B1-C58, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå
1, B1 â òàáëèöå 2 è C58 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-êàðáîýòîêñèýòèëàìèä 1-
ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ÏÐÈÌÅÐ 14(y)]
è ãèäðîêñèä íàòðè , ïîëó÷àþò 3-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-
èë]êàðáîíèëàìèíîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (35 ìã). ÌÑ:
364 (ÌÍ+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=1,24 ìèí.

(m) 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà, A83-B1-C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A83 â òàáëèöå 1, B1
â òàáëèöå 2 è C28 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-
1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(m)], ïîëó÷àþò 3-[4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ
êèñëîòó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. >305°C. ÆÕ-ÌÑ (ÑÏÎÑÎÁ D): RT=2,57
ìèí.

(n) 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâà  êèñëîòà. A83-B2-C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A83 â òàáëèöå 1, B2 â
òàáëèöå 2 è C28 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-
5-êàðáîíîâîé êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(l)], ïîëó÷àþò 3-[4-(3,5-ìåòèëèçîêñàçîë-
4-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. >300°C. ÌÑ: 373 (MH+).

(o) 4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí. A83-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A83 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå è
C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(m)], ïîëó÷àþò 4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
254-255°C. ÌÑ: 373 (MH+).

(p) 4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí. A83-B2-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A83 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C1 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-
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2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(m)], ïîëó÷àþò 4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 270-271°C.
ÒÑÕ: RF=0,29 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 4:1).

(q) 3-(4-ìåòîêñè-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà 
êèñëîòà. A5-B1-C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A5 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C28 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-(ìåòîêñè-
1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ
êèñëîòó [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(q)], ïîëó÷àþò 3-(4-ìåòîêñè-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå ðîçîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ:
ÑÏÎÑÎÁ D: RÒ=2,39 ìèí, ÌÑ: 322 (MH+).

(r) 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà 
êèñëîòà. A3-B1-C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A3 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C28 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 3-(4-öèàíî-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû, [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 81], ïîëó÷àþò 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå ðîçîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=2,89 ìèí.
ÌÑ: 317 (MH+).

(s) 3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà. A2-B2-C28,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C28 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12 (p)], ïîëó÷àþò 3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. >300°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,85-12,95 (1H, ñ); 12,10-12,00 (1H, ñ); 8,65 (1Í,
ñ); 8,31 (1H, ää); 8,28 (1H, ä); 8,25 (1H, ää); 7,85 (1H, ää); 7,55 (1H, ä); 7,30
(1H, ì); 6,97 (1H, ä).

(t) 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâà  êèñëîòà. A67-
B2-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A67 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé
êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(b)], ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå òåìíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 308(MH+),
ÒÑÕ: RF=0,04 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 3:1).

(u) êàëèé 2-(5-ìåòîêñè)-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîêñèëàò,
êàëèåâà  ñîëü A2-B2-C28, ïðîäóêòà êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è
C28 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 19(a)] è âûïàðèâà  ðåàêöèîííóþ ñìåñü ñ ïîñëåäóþùèì
ñóñïåíäèðîâàíèåì â ìèíèìàëüíîì îáúåìå âîäû, ñáîðîì òâåðäîé ÷àñòè è ñóøêîé ïðè  60°C
â âàêóóìå, ïîëó÷àþò êàëèé 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîêñèëàò. ÒÑÕ: RF=0,00 (ýòèëàöåòàò/ïåíòàí, 2:3). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,57 (1H, ñ);
8,10, (1H, ää); 7,90 (3H, ì); 7,33 (1H, ä); 7,00 (1H, ää); 6,75 (1Í, ä).

ÏÐÈÌÅÐ 16
(a) 2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ýòàíîë. A2-B1-

C3, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C3 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð ýòèëîâîãî ýôèðà {1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}óêñóñíîé êèñëîòû [120 ìã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(b)] â
áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (5 ìë) îáðàáàòûâàþò àëþìîãèäðèäîì ëèòè  (1,0M ðàñòâîð â
òåòðàãèäðîôóðàíå, 50 ìêë) ïðè 0°C â àòìîñôåðå àçîòà. Ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, çàòåì ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ è çàòåì îñòîðîæíî
âûëèâàþò â âîäó (75 ìë). Ñìåñü òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (25 ìë).
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (75 ìë),
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (45 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 209-210°C. ÌÑ: 308 (MH+).

(b) 2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë. A2-
B1-C7, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C7 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 16(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð 2-{1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïèîíîâîé
êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ÏÐÈÌÅÐ 15(c)], ïîëó÷àþò 2-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 164-165°C. ÌÑ: 320 (MH+).

(c) {1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}
ìåòàíîë. A2-B1-C12, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C12 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 16(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð 1-{1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(d)], ïîëó÷àþò {1-[1-ìåòèë-3-(1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}ìåòàíîë â âèäå áåñöâåòíîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 144-146°C. ÌÑ: 348 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=6,37 ìèí.

(d) 2-(6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-7-èë)ýòàíîë. A44-B100, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A44 â òàáëèöå 1 è B100 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 16(a) âûøå, íî èñïîëüçó  (6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-7-èë)óêñóñíóþ êèñëîòó [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 35], ïîëó÷àþò 2-(6-ôåíèë-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-7-èë)ýòàíîë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 201-

202°C. ÌÑ: 348 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RÒ=6,37 ìèí. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C, 70,68;
H, 5,77; N, 17,44%. Âû÷èñëåíî äë  C13H11N3O: C, 70,28; H, 5,48; N, 17,56%].

(e) 2-[2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]ýòàíîë. A1-B66, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B66 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 16 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð [2-ìåòîêñè-5-
(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû [ÏÐÈÌÅÐ 27], ïîëó÷àþò 2-[2-
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ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]ýòàíîë â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 203-205°C. ÌÑ: 286 (MH+).

(f) 3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïàí-1-îë. A1-B73,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B73 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 16(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèë 3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïèîíàò [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 38(b)], ïîëó÷àþò 3-
[2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïàí-1-îë â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 203-204°C. ÌÑ: 297 (MH+).

(g) 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïàíîë. A30-B63,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A30 â òàáëèöå 1 è B63 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 16 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-
5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 25(b)], ïîëó÷àþò 3-{6-[4-(1-
ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïàíîë â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (7 ìã). ÌÑ: 312 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=2,9 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 17
(a) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A2-B1-C1, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí [1,45 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(b)] â ìåòàíîëå (100 ìë) îáðàáàòûâàþò
ãèäðîêñèäîì êàëè  (5 í, 15 ìë), çàòåì êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2
÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò, çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê îáðàáàòûâàþò âîäîé
(150 ìë), ïîëó÷åííóþ òâåðäóþ ÷àñòü îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,75 ã) â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 226-

227°C. ÌÑ: 278 (MH+).
(b) 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-ìåòîêñè]ïðîïàí-1,2-

äèîë, A2-B1-C9 ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C9 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
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ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-1,2-äèîë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 16], ïîëó÷àþò 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 202-203°C.

ÌÑ: 338 (MH+).
(c) 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë. A2-

B1-C4, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C4 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-1-îë
[Ñðàâíèòåëüíûé ÏÐÈÌÅÐ 17], ïîëó÷àþò 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1-îë â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 192-193°C. ÌÑ: 322

(MH+).
(d) 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë. A2-

B1-C5, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C5 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-2-îë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 17], ïîëó÷àþò 3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-
èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-2-îë â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 201-202°C. ÌÑ: 332

(MH+).
(e) 2-[1-ìåòèë-5-(2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A2-B1-

C36, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C36 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[1-ìåòèë-5-(1-
òðèìåòèëñòàííàíèë-1H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 20], ïîëó÷àþò 2-[1-ìåòèë-5-(2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-
èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 303°C. ÌÑ:

316 (MH+).
(f) 2-[1-ìåòèë-5-(2-ìåòèë-2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí. A2-Â1-C35, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C35 â
òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[1-ìåòèë-5-(2-ìåòèë-2H-
òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 21], ïîëó÷àþò 2-[1-ìåòèë-5-(2-ìåòèë-2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-
3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 299-300°C (ñ

ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 330 (MH+).
(g) 2-[1-ìåòèë-5-(1-ìåòèë-1H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[1-ìåòèë-5-(1-ìåòèë-1H-
òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 21], ïîëó÷àþò 2-[1-ìåòèë-5-(1-ìåòèë-1H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-
3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 286-289°C (ñ

ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 330 (MH+).
(h) 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî(2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ýòàíîí. A2-B1-C20,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C20 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-[1-ìåòèë-3-{(1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë}-1H-èíäîë-5-èë]ýòàíîí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
22], ïîëó÷àþò 1-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî(2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ýòàíîí â
âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 210°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 290 (MH+).

(i) 2-[5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A2-B17-C1,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 7 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
13(d)], ïîëó÷àþò 2-[5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â
âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 283-285°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 308 (MH+). 1Í
ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 11,75 (1H, ñ); 8,10 (1H, ää); 7,85 (1Í, ää); 7,77 (1H, ñ); 7,41
(1H, ñ); 7,13 (1H, ñ); 7,00 (1H, ää); 6,75 (1H, ñ), 3,85 (3H, ñ), 3,84 (3H, ñ); 3,80 (3H, ñ).
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(j) (R)-3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-
äèîë. A2-B1-C80, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C80 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  (R)-3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-1,2-äèîë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 24(a)], ïîëó÷àþò (R)-3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 182-
185°C. ÌÑ: 338 (MH+).

(k) (S)-3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-
äèîë. A2-B1-C79, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C79 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  (S)-3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-1,2-äèîë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 24(b)], ïîëó÷àþò (S)-3-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 153-
156°C. ÌÑ: 338 (MH+).

(l) 2-[5-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòîêñè)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí.
A2-B1-C17, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C17 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[5-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòîêñè)-
1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 25], ïîëó÷àþò 2-[5-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòîêñè)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 150-151°C. ÌÑ: 336 (MH+).

(m) 2-[1-ìåòèë-5-(5-ìåòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí. A2-B1-C68, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C68 â
òàáëèöå 3
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[1-ìåòèë-5-(5-ìåòèë[1,2,4]
îêñàäèàçîë-3-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 27], ïîëó÷àþò 2-[1-ìåòèë-5-(5-ìåòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èë)-1H-
èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 290-

294°C. ÌÑ: 330 (ÌÍ+)
(n) (R)-3-[6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]

ïðîïàí-1,2-äèîë. A2-Â17-C80, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B17 â òàáëèöå
2 è C80 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  (R)-3-{6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-1,2-äèîë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 24(c)], ïîëó÷àþò (R)-3-[6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]ïðîïàí-1,2-äèîë â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÌÑ: 368 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RÒ=5,81 ìèí.

(o) 6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-[1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-îë. A2-B17-C10,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B17 â òàáëèöå 2 è C10 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ãèäðîêñè-6-ìåòîêñè-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 28], ïîëó÷àþò 6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-[1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-
îë â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 294 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=6,37 ìèí.

(p) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A13-B1-
C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A13 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a), íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-
4-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(m)],
ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 11,98 (1H, ñ); 8,21 (1H, ä, J=3,5 ÃÖ);
7,94 (1H, ñ); 7,86 (2H, ä, J=8,8 Ãö); 7,59 (2H, ò, J=8,8 Ãö); 7,47 (2H, ì); 7,39 (1H,
ä, J=1,9 Ãö); 7,17 (1H, ä, J=3,5 Ãö); 6,93 (1H, ää, J=8,8, 1,9 Ãö); 6,82 (1H, ñ);
3,84 (3H, ñ); 3,82 (3H, ñ).

(q) 2-[1-ìåòèë-5-(ïèðèäèí-4-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-4-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A2-B1-
C37, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C37 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a), íî èñïîëüçó  2-[5-(ïèðèäèí-4-èë)-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
60), ïîëó÷àþò 2-[1-ìåòèë-5-(ïèðèäèí-4-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-4-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â
âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 325-330°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 8,65 (2H, ä, J=
7,2 Ãö); 8,20 (1H, ñ); 8,15 (1H, ì); 8,04 (1H, ñ); 7,88 (3H, ì); 7,72 (2H, ì); 7,03
(1H, ò, J=7,2 Ãö); 6,96 (1H, ñ); 3,93 (3H, ñ).

(r) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë. A3-
B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A3 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 13(h)], ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
4-êàðáîíèòðèë â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 304-305°C. 1Í ßÌÐ
[(CD3)2SO]; δ 12,60 (1H, ñ); 8,24 (1H, ñ); 8,07 (1H, ñ); 7,50 (3H, ì); 6,96 (1Í, ä, J=
8,6 Ãö); 6,88 (1Í, ñ); 3,91 (3H, ñ); 3,86 (3H, ñ).

(s) 4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A28-B1-C1,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A28 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
13(i)], ïîëó÷àþò 4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 250-252°C. ÌÑ: 312 (ÌÍ+).

(t) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí.
A15-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A15 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 2(o)], ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 248-249°C. ÌÑ: 355 (MH+).

(u) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-2-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A2-B20-C1,
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ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B20 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(p)] è
ïîñëå ïåðåêðèñòàëëèçàöèè ïðîäóêòà ðåàêöèè èç ýòèëàöåòàòà è ïîñëåäóþùåé ïðîìûâêè
äèýòèëîâûì ýôèðîì ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-2-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî êðèñòàëëè÷åñêîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 234-235°C. 1Í ßÌÐ
[(CD3)2SO]; δ 12,15-12,10 (ñ, 1Í); 8,275-8,225 (ää, 1H); 8,00-7,975 (ää, 1H); 7,475-
7,45 (ä, 1H); 7,125-7,075 (ì, 2H); 6,925-6,90 (ñ, 1H); 6,875-6,825 (ì, 2H); 3,95-3,90
(ñ, 3H); 3,80-3,775 (ñ, 3H).

(v) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A84-B1-
C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A84 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-3-ìåòèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
13(k)], ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-3-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 237°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C, 74,15; H, 6,10;
N, 14,54%. Âû÷èñëåíî äë  C18H17N3O: C, 74,21 ;H, 5,88; N, 14,42%].

(w) 2-(1H-ïèððîë-2-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí, A2-B115, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû
A2 â òàáëèöå 1 è B115 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(1H-ïèððîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(g)], ïîëó÷àþò 2-(1H-
ïèððîë-2-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 240°C (ñ
ðàçëîæåíèåì). [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C, 72,11; H, 4,95; N, 22,94%. Âû÷èñëåíî äë  C11H9N3:
C, 72,33; H, 4,97; N, 21,85%]. ÌÑ: EI (70ýÂ); m/z=183 M+ (100%); 155 (30%).

(x) 2-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A2-B53, ïðîäóêò êîìáèíàöèè
ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1 è B53 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a), íî èñïîëüçó  2-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-èë)-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(l)], ïîëó÷àþò
2-(1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 183°C. ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=197 M+ (100%).

(y) 4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí, A28-B2-C1, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A28 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-
èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(h)],
ïîëó÷àþò 4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ D: RT=2,76 ìèí, 298 (MH+).

(z) 5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-îë. A2-B119-C1,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B119 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(6-ãèäðîêñè-5-ìåòîêñè-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 83], ïîëó÷àþò 5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-6-
îë â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 250°C, ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=
293 M+(100%).

(aa) 2-(6-èçîïðîïîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A2-
B120-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B120 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(6-èçîïðîïîêñè-5-ìåòîêñè-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 84], ïîëó÷àþò 2-(6-èçîïðîïîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 216°C. ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=

335 M+ (100%); 293 (90%); 278 (35%).
(ab) 2-[5,6-äèìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí. A2-B122-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B122 â òàáëèöå 2 è C1
â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 17(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[5,6-äèìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-
4-èëýòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(r)], ïîëó÷àþò 2-[5,6-äèìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)-1H-
èíäîë-3-èë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áëåäíî-ðîçîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
218°C. ÌÑ: ESI; m/z=407 MH+.

ÏÐÈÌÅÐ 18
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1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëàìèí. A2-B1-C63, ïðîäóêò
êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C63 â òàáëèöå 3:

Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû [0,2 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 30] â
äèõëîðìåòàíå îáðàáàòûâàþò òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé (2 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ, ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ñóñïåíäèðóþò â íàñûùåííûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè  (10 ìë) è ïîëó÷åííîå òâåðäîå
âåùåñòâî ôèëüòðóþò, çàòåì ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 247-248°C. ÌÑ: 263 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 19
(a) N-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòàíñóëüôîíàìèä. A2-

Â1-C62, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C62 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èëàìèíà [52,4 ìã,
ÏÐÈÌÅÐ 18] â äèõëîðìåòàíå (5 ìë) îáðàáàòûâàþò òðèýòèëàìèíîì (30 ìêë), çàòåì
ìåòàíñóëüôîíèëõëîðèäîì (17 ìêë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 16 ÷àñîâ ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò äèõëîðìåòàíîì (10 ìë), ïðîìûâàþò
âîäîé (10 ìë), çàòåì ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (10 ìë), ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàâøååñ  òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòèðàþò ñ
äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 223-224°C. ÌÑ: 341 (MH+).

(b) N-[1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]àöåòàìèä. A2-B1-C45,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è Ñ45 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 19(a) âûøå, íî èñïîëüçó  àöåòèëõëîðèä, ïîëó÷àþò N-[1-
ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]àöåòàìèä â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 220-221°C. ÌÑ: 305 (MH+).

(c) N-{1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèë}òèåí-2-èë-
ñóëüôîíàìèä. A2-B1-C69, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è
C69 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 19(a) âûøå, íî èñïîëüçó  [3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèëàìèí [ÏÐÈÌÅÐ 52] è 2-òèåíèëñóëüôîíèëõëîðèä, ïîëó÷àþò
N-{1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèë}òèåí-2-èëñóëüôîíàìèä
â âèäå áëåäíî-îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 226-227°C.

ÏÐÈÌÅÐ 20
(a) {1-[5-(1-ãèäðîêñèìåòèëöèêëîáóòîêñè)-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]

öèêëîáóòèë}ìåòàíîë. A2-B13-C12, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B13 â
òàáëèöå 2 è C12 â òàáëèöå 3:

Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð ýòèëîâîãî ýôèðà 1-{1-(ýòèëîâûé ýôèð öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé
êèñëîòû)-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}
öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû [0,54 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 23(d)] â òåòðàãèäðîôóðàíå
(50 ìë) ïðè 0°C â àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ïî êàïë ì ðàñòâîðîì
òåòðàãèäðîàëþìèíàòà ëèòè  â òåòðàãèäðîôóðàíå (4,9 ìë, 1,0Ì). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â
òå÷åíèå 2 ÷àñîâ ïðè 0°C ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå åùå íà
18 ÷àñîâ, çàòåì îáðàáàòûâàþò ïî êàïë ì âîäîé (20 ìë) è çàòåì ôèëüòðóþò ÷åðåç Hyflo
Super Ge1®, äèàòîìîâóþ çåìëþ. Îñàäîê íà ôèëüòðå ïðîìûâàþò ýòèëàöåòàòîì (20 ìë),
äâóõôàçíûé ôèëüòðàò ðàçäåë þò è âîäíûé ñëîé äâàæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (25
ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (25 ìë),
çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì
ýôèðîì è íåðàñòâîðèâøååñ  âåùåñòâî ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå,
ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (19:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (0,19 ã) â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 165-166°C. ÌÑ: 418 (MH+).

(b) {1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}
ìåòàíîë. A1-B1-C13, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 ì C13 â
òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 20(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëîâûé ýôèð {1-[1-ìåòèë-3-
(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèëêàðáîíîâîé êèñëîòû
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[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(e)], ïîëó÷àþò {1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-
1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèë}ìåòàíîë â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 267-
271°C. ÌÑ: 349 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 21
(a) ìåòàíñóëüôîíàò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà

Ìåòàíñóëüôîíîâóþ êèñëîòó (70 ìêë) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [300 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 17(a)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (20
ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 45 ìèí è ïîëó÷åííûé
îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (390 ìã) â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 256-257°C. [Ýëåìåíòíûé àíàëèç: C, 57,60; H, 4,77; N,
10,90%. Âû÷èñëåíî äë  C13H11N3O: C, 57,90; H, 5,13;N, 11,25%].

(b) ìåòàíñóëüôîíàò 6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 21(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [ÏÐÈÌÅÐ 1(a)], ïîëó÷àþò ìåòàíñóëüôîíàò 6-(5-ìåòîêñè-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 245-250°C. ÌÑ: 279 (MH+).

(c) ìåòàíñóëüôîíàò 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-
ìîðôîëèí-4-èëýòàíîíà

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 21(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí [ÏÐÈÌÅÐ 14(a)], ïîëó÷àþò
ìåòàíñóëüôîíàò 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-
èëýòàíîíà â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 214-215°C. ÌÑ: 391 (MH+).

(d) ìåòàíñóëüôîíàò (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèäà 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 21(a) âûøå, íî èñïîëüçó  (2-ãèäðîêñè-1,1-
äèìåòèëýòèë)àìèä 1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû [ÏÐÈÌÅÐ 14(m)], ïîëó÷àþò ìåòàíñóëüôîíàò (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèäà 1-
ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 190-192°C. ÌÑ: 363 (MH+).

(e) ìåòàíñóëüôîíàò 6-[5-(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèëêàðáàìîèë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë]
-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 21(a), íî èñïîëüçó  (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 1-
ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ÏÐÈÌÅÐ 14(s)],
ïîëó÷àþò ìåòàíñóëüôîíàò 6-[5-(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèëêàðáàìîèë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 240°C (ñ

ðàçëîæåíèåì). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 8,50 (ø, ñ); 8,37 (1H, ä, J=3,0 Ãö); 8,32 (1H, ä,
J=3,0 Ãö); 8,29 (1H, ñ); 7,82 (1H, ä, J=8,2 Ãö); 7,77 (1H, ñ); 7,64 (1H, ä, J=8,2 Ãö);
7,20 (1Í, ñ); 3,95 (3H, ñ); 3,59 (2H, ñ); 2,37 (3H, ñ); 1,38 (6H, ñ).

(f) ìåòàíñóëüôîíàò 2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]-1-
ìîðôîëèí-4-èëýòàíîíà

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 21(a), íî èñïîëüçó  2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîí (ÏÐÈÌÅÐ 12), ïîëó÷àþò ìåòàíñóëüôîíàò
2-[5-ìåòîêñè-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëýòàíîíà.
Ò.ïë. 250°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 8,32 (1H, ñ); 8,22 (1Í, ñ); 8,11 (1H, ñ); 7,50 (1Í,
ñ); 7,44 (1Í, ä, J=8,8 Ãö); 7,04 (1H, ñ); 6,93 (1H, ä, J=8,8 Ãö); 5,36 (2H, ñ); 3,90
(3H, ñ); 3,61 (8H, ì); 2,31 (3H, ñ).

(g) ìåòàíñóëüôîíàò 2-(5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèíà

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 21(a), íî èñïîëüçó  2-(5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-
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èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ÏÐÈÌÅÐ 17(i)], ïîëó÷àþò ìåòàíñóëüôîíàò 2-(5,6-äèìåòîêñè-
1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 8,25 (2H, ì);
7,90 (1H, ñ); 7,42 (1H, ñ); 7,33 (1Í, ää); 7,16 (1H, ñ); 7,04 (1H, ñ); 3,90 (3H, ñ);
3,85 (3H, ñ); 3,84 (3H, ñ); 2,36 (3H, ñ).

ÏÐÈÌÅÐ 22
5-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ýòèë-2H-òåòðàçîë. A35-B55,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A35 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ê ïåðåìåøèâàåìîìó ðàñòâîðó 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]
ïðîïèîíèòðèëà [0,2 ã, ÏÐÈÌÅÐ 23] â òîëóîëå (25 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò àçèäîòðèáóòèëîëîâî (0,61 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò
ïðè 117°C. ×åðåç 24 ÷àñà äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíóþ àëèêâîòó àçèäîòðèáóòèëîëîâà (0,21
ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò åùå 24 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ãàñ ò ëåä íîé
óêñóñíîé êèñëîòîé (44 ìë) è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèíóò, ïåðåä òåì êàê
ðàñïðåäåë þò ìåæäó âîäîé è ýòèëàöåòàòîì. Äâà ñëî  ðàçäåë þò è îðãàíè÷åñêóþ ôðàêöèþ
ïðîìûâàþò âîäîé, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,06 ã) â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 348 (MH+).
ÂÝÆÕ (Ñïîñîá B): RÒ=1,64 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 23
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-2H-ïðîïèîíèòðèë. A45-B55,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A45 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ê ðàñòâîðó 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíàìèäà [0,1
ã, ÏÐÈÌÅÐ 24] â òåòðàãèäðîôóðàíå (15 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äîáàâë þò
òðèýòèëàìèí (1 ìë) è îêñèõëîðèä ôîñôîðà (1 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 30 ìèí, çàòåì âûëèâàþò â 10% ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè .
Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò
âîäîé, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  âíà÷àëå ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:1,
îá./îá.), çàòåì ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 215-216°C. ÌÑ:305 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 24
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíàìèä. A32-B55, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A32 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:
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Ê ðàñòâîðó 3-[6-(4-òðåòáóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
[0,51 ã, ÏÐÈÌÅÐ 25(a)] â äèìåòèëôîðìàìèäå (15 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò òåòðàôòîðáîðàò O-áåíçîòðèàçîë-1-èë-N,N,N',N'-
òåòðàìåòèëóðîíè  (0,54 ã) è òðèýòèëàìèí (0,22 ìë). Ãàçîîáðàçíûé àììèàê áàðáîòèðóþò
÷åðåç ðàñòâîð â òå÷åíèå 5 ìèí è ãåðìåòèçèðîâàííóþ ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò ñòî òü
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Çàòåì ðàñòâîð âûëèâàþò â âîäó è
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò âîäîé è ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì íàòðè , ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ: 323 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá B): RÒ=4,49 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 25
(a) 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà. A31-

B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A31 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ê ðàñòâîðó äèìåòèë 1,1-äèêàðáîêñèëàòà 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû [0,4 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 44(a)] â ìåòàíîëå
(20 ìë) äîáàâë þò 1í. ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (4 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò
ïðè 50°C â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ, çàòåì îñòàâë þò ñòî òü ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
íî÷è. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò âûïàðèâàíèåì, çàòåì äîáàâë þò 6í ðàñòâîð ñåðíîé êèñëîòû
(50 ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ïîñëå
îõëàæäåíè  ðÍ ðàñòâîðà äîâîä ò äî 4, èñïîëüçó  1í. ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè , è
ïîëó÷åííûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (0,26 ã) â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà áåç äîïîëíèòåëüíîé
î÷èñòêè. Ò.ïë. 274-275°C. ÌÑ: 324 (MH+).

(b) 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí -7-èë}ïðîïèîíîâà 
êèñëîòà. A31-B63, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A31 â òàáëèöå 1 è B63 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 25(a) íî, èñïîëüçó  äèìåòèë 1,1-äèêàðáîêñèëàò 3-[6-(4-
(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 44(b)], ïîëó÷àþò 3-{6-[4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 326 (ÌÍ+).
ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=1,56 ìèí.

(c) 3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà. A31-B89,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A31 â òàáëèöå 1 è B89 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 25(a), íî èñïîëüçó  äèìåòèë 1,1-äèêàðáîêñèëàò 3-{6-(4-
ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé
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ïðèìåð 44(c)], ïîëó÷àþò 3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ
êèñëîòó â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 12,3 (ñ, 1H);

8,4 (ä, 1H); 8,2 (ä, 1H); 7,8 (ä, 2H); 7,4 (ä, 2H); 3,1 (ò, 2H); 2,7 (ò, 2H). MC: 285 (MH+).
(d) 3-[6-(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà. A31-

B77, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A31 â òàáëèöå 1 è B77 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 25(a) âûøå, íî èñïîëüçó  äèìåòèë 1,1-äèêàðáîêñèëàò 3-[6-
(4-ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû
[ñðàâíèòåëüíûé ÏÐÈÌÅÐ 44(d)], ïîëó÷àþò 3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-
èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ
12,0 (ñ, 1H); 8,3 (ä, 1Í); 8,2 (ä, 1H); 7,7 (ä, 2H); 7,1 (ä, 2H); 3,8 (ñ, 3H); 3,05
(ò, 2H); 2,6 (ò, 2H). MC: 297 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 26
3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïàí-1-îë. A30-B55,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A30 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ê ñìåñè 4í. õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû â äèîêñàíå è ìåòàíîëå (5 ìë 1:1, îá./îá.)
äîáàâë þò 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó
[0,02 ã, ÏÐÈÌÅÐ 25(a)] è ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò ïåðåìåøèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ïîñëå âûïàðèâàíè  îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â ðàñòâîðå
áèêàðáîíàòà íàòðè  (10%) è ýòèëàöåòàòà. Ôàçû ðàçäåë þò, îðãàíè÷åñêóþ ôðàêöèþ
ïðîìûâàþò âîäîé è ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå âûïàðèâàíè  îñòàòîê
ñóñïåíäèðóþò â äèýòèëîâîì ýôèðå (50 ìë). Äîáàâë þò àëþìîãèäðèä ëèòè  (0,12 ìë 1M
ðàñòâîðà â äèýòèëîâîì ýôèðå) è ñóñïåíçèþ êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2
÷àñîâ. Äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíóþ àëèêâîòó àëþìîãèäðèäà ëèòè  (0,12 ìë 1ì ðàñòâîðà â
äèýòèëîâîì ýôèðå) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò â òå÷åíèå åùå 1 ÷àñà. Ðåàêöèþ ãàñ ò
õîëîäíûì âîäíûì (10%) ðàñòâîðîì ãèäðîñóëüôàòà êàëè , êîòîðûé äîáàâë þò ïî êàïë ì äî
ïðåêðàùåíè  âûäåëåíè  âîäîðîäà, ðàçáàâë þò âîäîé è ýêñòðàãèðóþò ýôèðîì.
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè ïðîìûâàþò âîäîé, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,035 ã) â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 187-189°C. ÌÑ: 310 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 27
Ýòèëîâûé ýôèð [2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîêñè]óêñóñíîé êèñëîòû.

A1-B68, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B68 â òàáëèöå 2:
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Ê ðàñòâîðó 2-ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîëà [0,5 ã, ÏÐÈÌÅÐ 28] â
äèìåòèëôîðìàìèäå (10 ìë) è êàðáîíàòà öåçè  (0,67 ã) äîáàâë þò ýòèëõëîðàöåòàò (0,025
ã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå íî÷è. Ïîñëå îõëàæäåíè 
äèìåòèëôîðìàìèä óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è
âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôðàêöèþ ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , âûïàðèâàþò è îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  2,5% ìåòàíîëîì â
äèõëîðìåòàíå. Çàòåì ïðîäóêò ðàñòèðàþò ñî ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 183-184°C. ÌÑ:

328 (MH+).
ÏÐÈÌÅÐ 28
2-Ìåòîêñè-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíîë. A1-B70, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû

A1 â òàáëèöå 1 è B70 â òàáëèöå 2:

Ê ðàñòâîðó 6-(3-òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëèëîêñè-4-ìåòîêñè)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèíà [1,0 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 49] â òåòðàãèäðîôóðàíå (50 ìë) äîáàâë þò ôòîðèä
òåòðàáóòèëàììîíè  (5,63 ìë 1ì ðàñòâîðà â òåòðàãèäðîôóðàíå). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Òåòðàãèäðîôóðàí óäàë þò
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â âîäå. Ïîëó÷åííûé òâåðäûé ïðîäóêò
îòôèëüòðîâûâàþò è ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,56 ã), êîòîðûé èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ:
242 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá B): RÒ=3,02 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 29
3-Ôòîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A62-B1-C1,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A62 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [0,1 ã, ÏÐÈÌÅÐ
17(a)] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (4 ìë), ïðè 0°C, îáðàáàòûâàþò
ìåòèëìàãíèéáðîìèäîì (0,042 ìë) è ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå åùå 20 ìèí ïðè 0°C
ñìåñü îáðàáàòûâàþò áèñ(òåòðàôòîðáîðàòîì) 1-õëîðìåòèë-4-ôòîð-1,4-äèàçîíèàáèöèêëî
[2,2,2]îêòàíà (0,13 ã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 4 ÷àñîâ, çàòåì âûäåðæèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è, çàòåì
íàãðåâàþò ïðè 40°C â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ, çàòåì íàãðåâàþò ïðè 80°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ,
çàòåì îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé.
Âîäíûé ñëîé òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (25 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû è
ýòèëàöåòàòíûé ñëîé ïîñëå ðàçäåëåíè  ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,057 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 248-
250°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 12,20 (1Í, ñ); 8,24 (1H, ì); 7,81 (1H, ñ); 7,79 (1Í, ä, J=
9,6 Ãö); 7,46 (1Í, ä, J=9,6 Ãö); 7,27 (1Í, ñ); 7,18 (1H, ää, J=13,1, 6,0 Ãö); 6,90
(1H, ä, J=9,6 Ãö); 3,88 (3H, ñ); 3,80 (3H, ñ).

ÏÐÈÌÅÐ 30
3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâà  êèñëîòà. A31-B78,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A31 â òàáëèöå 1 è B78 â òàáëèöå 2:
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Ê ðàñòâîðó äèìåòèë 1,1-äèêàðáîêñèëàòà 3-[6-(4-(1-ìåòèë)ýòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-êèñëîòû [0,77 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 44(b)] â
ìåòàíîëå (45 ìë) äîáàâë þò 1í. ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (7,7 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ, çàòåì îñòàâë þò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå íî÷è. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò âûïàðèâàíèåì, äîáàâë þò 6í ðàñòâîð ñåðíîé êèñëîòû
(20 ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ.
Ïîñëå îõëàæäåíè  ðàñòâîð ïîäùåëà÷èâàþò äî pH4 4í. ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè 
ïîëó÷åííûé îñòàòîê ôèëüòðóþò è ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (0,42 ã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç
äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ: 284 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=2,3 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 31
Ýòèë 3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíàò. A57-B78,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A57 â òàáëèöå 1 è B78 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð 3-{6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë}ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
(0,02 ã) [ÏÐÈÌÅÐ 30} â ýòàíîëå (2 ìë) îáðàáàòûâàþò êàòàëèòè÷åñêèì êîëè÷åñòâîì
ïàðàòîëóîëñóëüôîíîâîé êèñëîòû. Ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4
÷àñîâ, ðàñòâîðèòåëü óäàë þò âûïàðèâàíèåì è îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò. Çàòåì òâåðäóþ
÷àñòü ïîìåùàþò â ýòèëàöåòàò, îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  òâåðäîå âåùåñòâî
æåëòîãî öâåòà, êîòîðîå ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÌÑ: 298 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá
C): RÒ=2,58 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 32 è ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 100
2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë. A3-B2-C1,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A3 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a), íî èñïîëüçó  2-éîä-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(a)],
ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 303-304°C, ÒÑÕ RF=0,07 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí 1:1) è 2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë
[Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 100] â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 443(MH*). ÒÑÕ:
RF=0,38 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí 1:1).

ÏÐÈÌÅÐ 33
6-(4-ìåòèëñóëüôîíèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B93, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B93 â òàáëèöå 2
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Ïåðåìåøèâàåìóþ ñóñïåíçèþ 6-(4-ìåòèëòèîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [0,2362 ã,
ÏÐÈÌÅÐ 1(ah)] â äèõëîðìåòàíå (20 ìë) îáðàáàòûâàþò TBA îêñîíîì (2,545 ã). ×åðåç 2 ÷àñà
ïîëó÷åííûé ðàñòâîð îðàíæåâîãî öâåòà âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ìåòàíîëà è äèõëîðìåòàíà (1:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 258
(MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 12,66 (1Í, ñ); 8,41 (1Í, ñ); 8,24 (3Í, ì); 7,82 (2Í, ä, J=
8,7 Ãö); 7,33 (1Í, ñ); 2,81 (3Í, ñ).

ÏÐÈÌÅÐ 34
6-(4-ìåòèëñóëüôîíèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B94, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B94 â òàáëèöå 2

Ïåðåìåøèâàåìóþ ñóñïåíçèþ 6-(4-ìåòèëòèîôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [0,125 ã,
ÏÐÈÌÅÐ 1(ah)] â äèõëîðìåòàíå (15 ìë) îáðàáàòûâàþò TBA îêñîíîì (1,35 ã). ×åðåç 4 ÷àñà
ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå,
ýëþèðó  ñìåñüþ ìåòàíîëà è äèõëîðìåòàíà (1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 274 (MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]; δ 12,78
(1H, ñ); 8,44 (1H, ñ); 8,28 (3H, ì); 8,04 (2H, ä, J=8,8 Ãö); 7,40 (1H, ñ); 3,27(3H, ñ).

ÏÐÈÌÅÐ 35
3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèëàìèí. A46-B55, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A46 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2

Ðàñòâîð 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíàìèäà [0,2 ã,
ÏÐÈÌÅÐ 24] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (20 ìë) îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì
àëþìîãèäðèäà ëèòè  â äèýòèëîâîì ýôèðå (5 ìë, 1M). Ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ, çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (20 ìë). Ñìåñü
ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò, äâàæäû ïðîìûâàþò ýòèëàöåòàòîì (20 ìë). Îáúåäèíåííûå
ôèëüòðàò è ïðîìûâíûå ôðàêöèè ïðîìûâàþò âîäîé, çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè,
çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,12 ã). ÌÑ: 309 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C):
RT=2,54 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 36
(a) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}àöåòàìèä. A39-

B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A39 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð 3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèëàìèí (0,0324
ììîëü) [ÏÐÈÌÅÐ 35] â òåòðàãèäðîôóðàíå (1,5 ìë) îáðàáàòûâàþò àöåòèëõëîðèäîì (0,0324
ììîëü) è òðèýòèëàìèíîì (0,0788 ììîëü). Ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
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òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ è çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé è ýòèëàöåòàòîì.
Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ìåòàíîëà (9:1,
îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÌÑ: 351 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=3,05 ìèí.

(b) Àìèä N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}
öèêëîïðîïèëêàðáîíîâîé êèñëîòû. A47-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A47 â òàáëèöå 1 è
B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 36(a) âûøå, íî èñïîëüçó  öèêëîïðîïèëêàðáîíèëõëîðèä,
ïîëó÷àþò àìèä N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}
öèêëîïðîïèëêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî ñìîëèñòîãî æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÌÑ: 377 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=3,25 ìèí.

(c) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}áóòèðàìèä. A48-
B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A48 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 36(a) âûøå, íî èñïîëüçó  í-áóòèðîèëõëîðèä, ïîëó÷àþò N-
{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}áóòèðàìèä â âèäå
ñìîëèñòîãî æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 379 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=3,28 ìèí.

(d) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}
ìåòîêñèàöåòàìèä. A49-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A49 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 36(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòîêñèàöåòèëõëîðèä, ïîëó÷àþò
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}ìåòîêñèàöåòàìèä â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 381 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=3,15 ìèí.

(e) Àìèä N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}òèåí-2-
èëêàðáîíîâîé êèñëîòû. A50-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A50 â òàáëèöå 1 è B55 â
òàáëèöå 2:

Ñòðàíèöà: 138

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 36(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òèåí-2-èëêàðáîíèëõëîðèä,
ïîëó÷àþò àìèä N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}òèåí-2-
èëêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 419 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá
C): RÒ=3,28 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 37
(a) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b|ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-N'-í-

ïðîïèëìî÷åâèíà. A51-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A51 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð 3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèëàìèíà (0,0324
ììîëü) [ÏÐÈÌÅÐ 35] â òåòðàãèäðîôóðàíå (2 ìë) îáðàáàòûâàþò í-ïðîïèëèçîöèàíàòîì
(0,0324 ììîëü). Ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ è
çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (3 ìë). Ïîëó÷åííûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì
ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì ñóøàò â âàêóóìå ïðè 50°C, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå

ñîåäèíåíèå â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 394 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C):
RÒ=3,25 ìèí.

b) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b|ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-N'-
êàðáîýòîêñèìåòèëìî÷åâèíà. A52-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A52 â òàáëèöå 1 è B55 â
òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 37(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèëèçîöèàíàòîàöåòàò,
ïîëó÷àþò N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b|ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-N'-
êàðáîýòîêñèìåòèëìî÷åâèíó â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 437 (MH+). ÂÝÆÕ
(Ñïîñîá C): RÒ=3,18 ìèí.

c) N-{1-ìåòèë-[3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèë}-N'-
òåòðàãèäðîïèðàí-2-èëìî÷åâèíà. A2-B1-C74, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1
â òàáëèöå 2 è C74 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 37(a) âûøå, íî èñïîëüçó  [3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèëàìèí [ÏÐÈÌÅÐ 52] è òåòðàãèäðîïèðàí-2-èëèçîöèàíàò,
ïîëó÷àþò N-{1-ìåòèë-[3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèë}-N'-
òåòðàãèäðîïèðàí-2-èëìî÷åâèíó â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 229-231°C.

ÏÐÈÌÅÐ 38
N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-N',N'-

äèýòèëìî÷åâèíà. A53-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A53 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð 3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèëàìèí [0,0324
ììîëü, ÏÐÈÌÅÐ 35] â òåòðàãèäðîôóðàíå (1,5 ìë) îáðàáàòûâàþò
äèýòèëêàðáàìîèëõëîðèäîì (0,0324 ììîëü) è òðèýòèëàìèíîì (0,0788 ììîëü). Ðàñòâîð
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ, äîáàâë þò âîäó è
ýòèëàöåòàò. Ñëîè ðàçäåë þò è îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîð ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè .
Îñóøàþùèé àãåíò îòôèëüòðîâûâàþò è ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò. Îñòàòîê î÷èùàþò íà
õðîìàòîãðàôè÷åñêîé êîëîíêå (ñèëèêàãåëü, ýòèëàöåòàò, çàòåì 10% ìåòàíîë â ýòèëàöåòàòå),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 408
(MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=3,43 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 39
(a) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}

ìåòàíñóëüôîíàìèä. A38-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A38 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå
2:

Ðàñòâîð 3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèëàìèíà [0,0324
ììîëü, ÏÐÈÌÅÐ 35] â òåòðàãèäðîôóðàíå (1,5 ìë) îáðàáàòûâàþò ìåòàíñóëüôîíèëõëîðèäîì
(0,0324 ììîëü) è òðèýòèëàìèíîì (0,0788 ììîëü). Ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ è äîáàâë þò âîäó è ýòèëàöåòàò. Ñëîè ðàçäåë þò è
îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîð ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè . Îñóøàþùèé àãåíò îòôèëüòðîâûâàþò è
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ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò. Îñòàòîê î÷èùàþò íà õðîìàòîãðàôè÷åñêîé êîëîíêå (ñèëèêàãåëü,
ýòèëàöåòàò, çàòåì 10% ìåòàíîë â ýòèëàöåòàòå), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 387 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=3,23
ìèí.

(b) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}òèåí-2-
èëñóëüôîíàìèä. A50-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A50 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 39(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òèåí-2-èëñóëüôîíèëõëîðèä,
ïîëó÷àþò N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}òèåí-2-
èëñóëüôîíàìèä â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 455 (MH-+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C):
RT=3,56 ìèí.

(c) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èëñóëüôîíàìèä. A54-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A54 â òàáëèöå 1
è B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 39(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-
èëñóëüôîíèëõëîðèä, ïîëó÷àþò N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-
èë)ïðîïèë}äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èëñóëüôîíàìèä â âèäå ñìîëèñòîãî áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 468 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=3,55 ìèí.

(d) N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)ïðîïèë}-1-
ìåòèëèìèäàçîë-4-èëñóëüôîíàìèä. A56-B55, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A56 â òàáëèöå 1 è
B55 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 39(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèëèìèäàçîë-4-
èëñóëüôîíèëõëîðèä, ïîëó÷àþò N-{3-(6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-
èë)ïðîïèë}-1-ìåòèëèìèäàçîë-4-èëñóëüôîíàìèä â âèäå ñìîëèñòîãî áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 453 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=3,13 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 40
(a) (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî

[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A68-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A68 â
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òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé
êèñëîòû [32 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 41(a)] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (10 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà
îáðàáàòûâàþò äèèçîïðîïèëýòèëàìèíîì (35 ìêë), çàòåì ãåêñàôòîðôîñôàòîì O-(7-
àçàáåíçîòðèàçîë-1-èë)-1,1,3,3-òåòðàìåòèëóðîíè  (38 ìã). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà ñìåñü îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì 2-àìèíî-2-ìåòèë-
1-ïðîïàíîëà (10,5 ìêë) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (1 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò åùå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò è îñòàòîê
îáðàáàòûâàþò íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  (15 ìë). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà è ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî æåëòîãî öâåòà
îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì õîðîøî ïðîìûâàþò âîäîé è ñóøàò ïðè 100°C â âàêóóìå, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (34 ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 210-
212°C.

(b) (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A28-B1-C31, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A28 â
òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C31 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ñìåñü 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû è ìåòèëîâîãî ýôèðà 3-(4-õëîð-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ÏÐÈÌÅÐ 41(b)] è
ïîäâåðãà  íåî÷èùåííûé ïðîäóêò ðåàêöèè õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  âíà÷àëå
ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (85:15, îá./îá.), çàòåì ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷àþò (2-
ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå êðàñíîâàòî-ñåðîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 397,
399(M+). RT=4,038 ìèí.

(c) [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ìîðôîëèí-4-
èëìåòàíîí. A12-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A12 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1
â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìîðôîëèí âìåñòî 2-àìèíî-2-
ìåòèë-1-ïðîïàíîëà, ïîëó÷àþò [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]ìîðôîëèí-4-èëìåòàíîí â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 259-260°C. ÌÑ: 391

(MH+).
(d) 3-[6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä. A33-

B78, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A33 â òàáëèöå 1 è B78 â òàáëèöå 2:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó (ÏÐÈÌÅÐ 30) è N-ìåòèëàìèí, ïîëó÷àþò 3-
[6-(4-ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä â âèäå
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 297 (MH+).

(e) (2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A68-B3-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A68 â
òàáëèöå 1, B3 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-
3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 41(c)], ïîëó÷àþò (2-
ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå çåëåíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 244-245°C. ÌÑ:

407 (MH+).
(f) (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A69-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A69 â òàáëèöå 1,
B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-{5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 41(a)] è 2-
ìåòîêñèýòèëàìèí, ïîëó÷àþò (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
248-249°C. ÌÑ: 379 (MH+).

(g) (2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A70-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A70 â
òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 41(a)] è 1-àìèíî-2-
ìåòèëïðîïàí-2-îë (ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, ïðåäñòàâëåííîìó â ëèòåðàòóðå Cabella et. al.
Tetrahedron, 1995, 51 (6), 1817-1826), ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-
ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ D: RT=2,54 ìèí, 393,3 (MH+).

(h) (2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé. A85-B1-C1. ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A85 â òàáëèöå 1, B1 â
òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 41(a)] è 1-àìèíîïðîïàí-2-
îë, ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ D:
RÒ=2,74 ìèí, 379 (MH+).

(i) (2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû. A86-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A86 â òàáëèöå 1,
B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-{5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-
3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 41(a)] è 2-àìèíîýòàíîë,
ïîëó÷àþò (2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ D: RÒ=2,22
ìèí, 365 (MH+).

(j) (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû. A69-B2-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A69 â òàáëèöå 1, B2 â
òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 40(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó [ÏÐÈÌÅÐ 15(t)] è 2-ìåòîêñèýòèëàìèí,
ïîëó÷àþò (2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-MS (ÑÏÎÑÎÁ D): RÒ=3,65 ìèí, 365
(MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 41
(a) 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâà 

êèñëîòà. A67-B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A67 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â
òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû [106 ìã, Ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 2(n)] â ìåòàíîëå (10 ìë) îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà êàëè  (1 ìë, 5í.),
çàòåì êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 1 ÷àñà è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
îáðàáàòûâàþò âîäîé (15 ìë) è ñìåñü ïðîìûâàþò ýòèëàöåòàòîì (10 ìë). Çàòåì pH âîäíîãî
ðàñòâîðà äîâîä ò äî 4, äîáàâë   õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó, è îõëàæäàþò íà ëüäó.
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî æåëòîãî öâåòà îòôèëüòðîâûâàþò, õîðîøî ïðîìûâàþò âîäîé
è çàòåì ñóøàò ïðè 80°C â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (33 ìã) â

âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. >300°C. ÌÑ: 322 (MH+).
(b) 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà.

A28-B1-C28, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A28 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C28 â òàáëèöå
3; è ìåòèëîâûé ýôèð 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 41(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé ýôèð 3-(4-õëîð-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1-ìåòèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 19(d)], ïîëó÷àþò 60:40 ñìåñü 3-(4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû è ìåòèëîâîãî ýôèðà  3-(4-õëîð-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå íå ñîâñåì
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 326 è 340(M+).

(c) 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâà 
êèñëîòà. A67-B3-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A67 â òàáëèöå 1, B3 â òàáëèöå 2 è C1 â
òàáëèöå 3:
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Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 41(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(1-ýòèë-
5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé
êèñëîòû [Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(o)], ïîëó÷àþò 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 336 (MH+). ÒÑÕ: RF=0,24 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 1:1).

ÏÐÈÌÅÐ 42
2-(5-Ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîêñàìèä. A10-B2-C1,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A10 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Ñóñïåíçèþ 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà [0,25 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(e)] â ìåòàíîëå (25 ìë)
îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè  (1,5 ã â 4 ìë âîäû). Ñìåñü îõëàæäàþò íà áàíå
ñî ëüäîì è çàòåì îáðàáàòûâàþò, äîáàâë   ïî êàïë ì ïåðîêñèä âîäîðîäà (0,35 ìë, 30%).
Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà ê ðåàêöèîííîé ñìåñè
äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíóþ àëèêâîòó ïåðîêñèäà âîäîðîäà (0,3 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò åùå 3 ÷àñà, çàòåì ðåàêöèþ ãàñ ò, äîáàâë   ìåòàáèñóëüôèò íàòðè  äë 
óäàëåíè  èçáûòêà ïåðîêñèäà âîäîðîäà. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò âîäîé (75
ìë) è äâàæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (50 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû äâàæäû
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (30 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è
çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàâøååñ  òâåðäîå âåùåñòâî æåëòîãî öâåòà ïîäâåðãàþò
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è äèõëîðìåòàíà (1:1,
îá./îá.), ïîëó÷à  ïîñëå ðàñòèðàíè  ñ ìåòàíîëîì è ïðîìûâêè äèýòèëîâûì ýôèðîì óêàçàííîå
â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (50 ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. >320°C. ÌÑ: 307

(MH+).
ÏÐÈÌÅÐ 43
3-[6-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä.

A33-B59, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A33 â òàáëèöå 1 è B59 â òàáëèöå 2:

Ñìåñü 3-[6-(4-òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-
ìåòèëïðîïèîíàìèäà [30 ìã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(d)], àöåòîíèòðèëà (2 ìë) è
ìîðôîëèíà (0,5 ìë) íàãðåâàþò ïðè 200°C â ìèêðîâîëíîâîé ïå÷è â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Çàòåì
ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò è îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 429,1 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 44
6-(4-ïèððîëèäèí-1-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B82, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B82 â òàáëèöå 2:
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Ñìåñü 6-(4-òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [20 ìã,
Ñðàâíèòåëüíûé ÏÐÈÌÅÐ 18(e)], äèîêñàíà (3 ìë) è ïèððîëèäèíà (0,2 ìë) íàãðåâàþò ïðè
200°C â ìèêðîâîëíîâîé ìå÷è â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò è
îñòàòîê ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà
(1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  ïîñëå ðàñòèðàíè  ñî ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ìåòàíîëà óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1 ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 265,1 (MH+). RÒ=2,92
ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 45
(a) 6-(4-(ôóðàí-2-èë)ôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B100, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B100 â òàáëèöå 2:

Ñìåñü 6-(4-òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [20 ìã,
Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(e)], äèîêñàíà (2,5 ìë), ôóðàí-2-áîðîíîâîé êèñëîòû (9,8 ìã),
ðàñòâîðà êàðáîíàòà íàòðè  (0,06 ìë, 2 í.) è òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäè [0] (4
ìã) íàãðåâàþò ïðè 180°C â ìèêðîâîëíîâîé ïå÷è â òå÷åíèå 40 ìèí. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü
âûïàðèâàþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  ïîñëå ðàñòèðàíè  ñî ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà
è ìåòàíîëà óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (7 ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÌÑ: 262,1(MH+). RT=3,05 ìèí.

(b) 6-(4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)ôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B99,
ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B99 â òàáëèöå 2:

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 45(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-
áîðîíîâóþ êèñëîòó è ïîäâåðãà  ïðîäóêò ðåàêöèè õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷àþò 6-(4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)ôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 279 (MH+). RT=3,19 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 46
2-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïàí-2-îë. A1-B56, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B56 â òàáëèöå 2:

Ñóñïåíçèþ ìàãíè  (2 ìã) â òåòðàãèäðîôóðàíå (2 ìë) îáðàáàòûâàþò ìåòèëéîäèäîì (0,06
ìë) è ïîñëå òîãî, êàê âåñü ìàãíèé ïðîðåàãèðóåò, ðàñòâîð îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì 1-[4-
(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ýòàíîíà (10 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 47) â òåòðàãèäðîôóðàíå.
Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è ñìåñü îáðàáàòûâàþò
ìåòèëìàãíèéõëîðèäîì (0,04 ìë 2í. ðàñòâîð â òåòðàãèäðîôóðàíå), è ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
åùå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ ïî äàííûì ÒÑÕ (ýòèëàöåòàò) ðåàêöè  çàâåðøàåòñ . Çàòåì
ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â íàñûùåííûé ðàñòâîð õëîðèäà àììîíè  è ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Ýêñòðàêò âûïàðèâàþò è îñòàâøóþñ  òâåðäóþ ÷àñòü (14 ìã) ïîäâåðãàþò ÒÑÕ
íà îêñèäå àëþìèíè , ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ìåòàíîëà (95:5, îá./îá.), ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:
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254(MH+). RÒ=2,5 ìèí.
ÏÐÈÌÅÐ 47
1-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ýòàíîí. A1-B99, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû

A1 â òàáëèöå 1 è B99 â òàáëèöå 2:

6-(4-òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [100 ìã,
Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(e)] äîáàâë þò ê áåçâîäíîìó äåãàçèðîâàííîìó
äèìåòèëôîðìàìèäó (3 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà, çàòåì äîáàâë þò òðèýòèëàìèí (0,081 ìë), í-
áóòèëâèíèëîâûé ýôèð (0,49 ìë), 1,3-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)áóòàí (34 ìã) è àöåòàò ïàëëàäè 
(17 ìã). Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 80°C â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ, çàòåì îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû, îáðàáàòûâàþò õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé (7 ìë, 1 í.), çàòåì
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà è çàòåì ïîäâåðãàþò
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (1:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (26 ìã) â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 328,1 (MH+). RÒ=2,59 ìèí.

ÏÐÈÌÅÐ 48
6-[4-(4-{2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë}ïèïåðàçèí-1-èë)ôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-

B84, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B84 â òàáëèöå 2:

Ñìåñü 6-(4-ïèïåðàçèí-1-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà (ÏÐÈÌÅÐ 49) è âîäû (5
ìë) îáðàáàòûâàþò ãèäðîêñèäîì êàëè  (71 ìã), ïîñëå çàâåðøåíè  ðàñòâîðåíè  ñìåñü
îáðàáàòûâàþò ìîðôîëèíýòèëõëîðèäîì (59 ìã) è ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îáðàáàòûâàþò âîäîé (100 ìë)
è òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàâøååñ  îðãàíè÷åñêîå òâåðäîå
âåùåñòâî îáðàáàòûâàþò ýòèëàöåòàòîì è ìåòàíîëîì è ðàñòâîð ïîäêèñë þò, äîáàâë  
õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó (2í.) â ìåòàíîëå, è çàòåì êîíöåíòðèðóþò íà ïàðîâîé áàíå,
ïîëó÷à  ïîñëå îáðàáîòêè ýòèëàöåòàòîì è äèõëîðìåòàíîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (55 ìã) â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá A : RT=2,09
ìèí, 393 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 49
6-(4-ïèïåðàçèí-1-èëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí. A1-B83, ïðîäóêò êîìáèíàöèè

ãðóïïû A1 â òàáëèöå 1 è B83 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïèïåðàçèí-1-
êàðáîíîâîé êèñëîòû [10 ìã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 3(e)] â áåçâîäíîì ìåòàíîëüíîì
õëîðèñòîì âîäîðîäå (15 ìë, 2 í.) íàãðåâàþò ïðè 60°C â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ, çàòåì
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â äèõëîðìåòàíå (20 ìë), çàòåì îáðàáàòûâàþò
êàðáîíàòíîé ñìîëîé Argonaut Technologies MP, çàòåì ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. ×åðåç 1 ÷àñ ñìåñü îáðàáàòûâàþò ìåòàíîëîì (2 ìë), ÷òîáû
ïîëó÷èòü â ðàñòâîðå õëîðèñòîâîäîðîäíóþ ñîëü. Òâåðäóþ ÷àñòü äâàæäû ïðîìûâàþò ñìåñüþ
äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (22 ìë, 10:1, îá./îá.). Ôèëüòðàò âûïàðèâàþò è îñòàòîê
ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ õëîðîôîðìà, ìåòàíîëà è
ãèäðîêñèäà àììîíè  (9:1:0.1, îá./îá./v), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (25
ìã) â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá A: RÒ=2,11 ìèí, 280,1
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(MH+).
ÏÐÈÌÅÐ 50
2-ìåòèë-4-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]áóòàí-2-îë. A59-B55,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A59 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð 4-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]áóòàí-2-îíà (10 ã,
ÏÐÈÌÅÐ 51) â òåòðàãèäðîôóðàíå (2,3 ìë), çàòåì ðàçáàâë þò ýôèðîì (25 ìë), çàòåì
îõëàæäàþò äî 0°C è çàòåì îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ìåòèëìàãíèéáðîìèäà â äèýòèëîâîì
ýôèðå (10 ìë, 3Ì). Ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, çàòåì ÷åðåç
3 ÷àñà îõëàæäàþò äî 0°C, îáðàáàòûâàþò äîïîëíèòåëüíîé àëèêâîòîé ðàñòâîðà
ìåòèëìàãíèéáðîìèäà â äèýòèëîâîì ýôèðå (0,3 ìë, 3Ì), îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è çàòåì âûäåðæèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è.
Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó (1í.) è ñìåñü
ïîäùåëà÷èâàþò, äîáàâë   ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (1í.) è çàòåì ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò âîäîé, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è
çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,5 ã) â âèäå íå ñîâñåì
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 338 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 51
4-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-áóòàí-2-îí. A58-B55,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A58 â òàáëèöå 1 è B55 â òàáëèöå 2:

Ðàñòâîð ìåòèëàöåòîàöåòàòà (1,35 ìë) â N-ìåòèëïèððîëèäîíå (15 ìë), îõëàæäåííûé
äî 0°C, îáðàáàòûâàþò ïîðöè ìè ãèäðèäà íàòðè  (0,33 ã, 60% äèñïåðñè  â ìèíåðàëüíîì
ìàñëå) è ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè 0°C â òå÷åíèå 30 ìèí ñìåñü îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì
[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèäà [2 ã,
Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 45(a)] â N-ìåòèëïèððîëèäîíå (100 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ãåïòàíà è ýòèëàöåòàòà. Ïîëó÷åííûé ìåòèëîâûé ýôèð 2-àöåòèë
[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (1,2 ã)
ðàñòâîð þò â ñìåñè ãèäðîêñèäà íàòðè  (250 ìë, 2 í.), ìåòàíîëà (25 ìë) è
òåòðàãèäðîôóðàíà. Çàòåì ðàñòâîð íàãðåâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 1 ÷àñà, âûïàðèâàþò,
ïîäêèñë þò, äîáàâë   õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó (25 ìë, 2 í.) è çàòåì ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ýêñòðàêò ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì âûïàðèâàþò,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1 ã). ÌÑ: 322 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 52
[3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èë]ìåòèëàìèí. A2-B1-C71,

ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C71 â òàáëèöå 3:
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Ðàñòâîð àëþìîãèäðèäà ëèòè  â òåòðàãèäðîôóðàíå (14,04 ìë 1Ì) îáðàáàòûâàþò
ðàñòâîðîì 3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-
êàðáîíèòðèëà [2 ã, Ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(c)] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (20 ìë).
Ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ,
çàòåì îáðàáàòûâàþò åùå îäíîé àëèêâîòîé ëèòèéàëþìèíèéãèäðèäà â òåòðàãèäðîôóðàíå
(4,64 ìë, 1Ì) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò åùå â òå÷åíèå ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
îõëàæäàþò äî 0°C, çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (1,63 ìë) è çàòåì ôèëüòðóþò.
Íåðàñòâîðèâøååñ  âåùåñòâî ïðîìûâàþò ýòèëàöåòàòîì è îáúåäèíåííûå ôèëüòðàò è
ïðîìûâíûå ôðàêöèè âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,1 ã). ÌÑ: 277 (MH+).

ÏÐÈÌÅÐ 53
2-{[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-(1-ìåòèëïèïåðàçèí)-4-

èë}ýòàíîí. A2-B30-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1, B30 â òàáëèöå 2 è C1
â òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð [5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]óêñóñíîé êèñëîòû
[9,6 ìã, ÏÐÈÌÅÐ 13(a)] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (0,31 ìë) îáúåäèí þò ñ
ãåêñàôòîðôîñôàòîì 2-(1H-áåíçîòðèàçîë-1-èë)-1,1,3,3-òåòðàìåòèëóðîíè  (11,2 ìã) â
áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (0,1 ìë), çàòåì ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è çàòåì îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì N-ìåòèëïèïåðàçèíà (6 ìã) è
äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà 5,24 ìêë â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (0,116 ìë). Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Çàòåì íåî÷èùåííóþ
ñìåñü î÷èùàþò ÆÕ-MC ñ îòñåêàíèåì ôðàêöèé, â ðåçóëüòàòå ÷åãî ïîëó÷àþò óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ C: RÒ=2,99 ìèí, 404 [M+H]+.

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 53, íî çàìåí   N-ìåòèëïèïåðàçèí ñîîòâåòñòâóþùèì
îáðàçîì çàìåùåííûì àìèíîì ôîðìóëû HNY1Y2, ïîëó÷àþò ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 53(a)-
53(cg) â òàáëèöå 4.

Òàáëèöà 4

Ñòðóêòóðà è ¹ ïðèìåðà HNY1Y2 Ìîëåêóë ðíà 
ôîðìóëà

ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá
Ñ

Íîìåíêëàòóðà

[Ì+Í]+ RT
(ìèí)

Ïðèìåð 53(à)

Ñ22H22N4O2 375 3,37 N-öèêëîáóòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä
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Ïðèìåð 53(b)

Ñ24H24N6O2 429 2,94 N-(3-èìèäàçîë-1-èëïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(c)

Ñ22H20N4O2 373 3,30 1-(2,5-äèãèäðîïèððîë-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(d)

Ñ24H26N4O2 403 3,55 N-öèêëîãåêñèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(e)

Ñ23H24N4O2 389 3,46 N-öèêëîïåíòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(f)

Ñ23H27N5O2 406 3,93 N-(3-äèìåòèëàìèíîïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(g)

Ñ25H28N4O4 449 3,20 ìåòèëîâûé ýôèð 6-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòèëàìèíî}
ãåêñàíîâîé êèñëîòû

Ïðèìåð 53(h)

Ñ28H33N5O2 472 2,72 1-[1,4']áèïèïåðèäèíèë-1'-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(i)

Ñ24H28N4O2 405 3,52 N-(3,3-äèìåòèëáóòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(j)

Ñ23H26N4O3 407 3,07 N-(3-ýòîêñèïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(k)

Ñ25H28N4O2 417 3,52 1-(3,3-äèìåòèëïèïåðèäèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí
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Ïðèìåð 53(l)

Ñ21H19N5O2 406 2,81 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(3-îêñîèçîêñàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(m)

Ñ28H26ClN5O2 500 3,71 1-[4-(4-õëîðôåíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-(5-ìåòîêñè-3-(1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(n)

Ñ23H24N4O3 405 2,83 1-(4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(o)

Ñ21H20N4O2S 393 3,13 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-òèàçîëèäèí-3-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(p)

Ñ31H31N5O2 506 3,06 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-[4-(3-ôåíèëàëëèë)
ïèïåðàçèí-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(q)

Ñ23H20N4O3 401 3,18 N-ôóðàí-2-èëìåòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(r)

Ñ25H23N5O2 426 2,6 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(2-ïèðèäèí-4-èëýòèë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(s)

Ñ25H28N4O2 417 3,57 N-öèêëîïðîïèëìåòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-ïðîïèëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(t)

Ñ26H30N4O2 431 3,64 N-(1-öèêëîãåêñèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä
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Ïðèìåð 53(u)

Ñ25H23N5O2 426 2,47 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-ìåòèë-N-ïèðèäèí-3-èëìåòèëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(v)

Ñ29H29N5O2 480 3,29 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-(4-ìåòàòîëèëïèïåðàçèí-1-èë)ýòàíîí

Ïðèìåð 53(w)

Ñ26H24N4O2S 457 3,30 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(2-ôåíèëñóëüôàíèëýòèë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(x)

Ñ28H27N5O3 482,2 2,67 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(4-ìîðôîëèí-4-èëôåíèë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(y)

Ñ21H20N4O2 361 è
721 [2Ì+

Í]+

2,76 N-öèêëîïðîïèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(z)

Ñ23H25N5O2 404 2,42 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-(3-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ýòàíîí

Ïðèìåð 53(aa)

Ñ30H30N4O2 479,3 3,88 N-(4-öèêëîãåêñèëôåíèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ab)

Ñ25H28N4O2 417,3 3,30 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(2-ìåòèëöèêëîãåêñèë)
àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ac)

Ñ25H28N4O2 417 3,26 N-öèêëîãåêñèëìåòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ad)

Ñ22H22N4O2 429 2,41 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-ïèððîëèäèí-1-èëýòàíîí
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Ïðèìåð 53(ae)

Ñ22H21N5O3 432 2,65 4-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-
1-èë]àöåòèë}ïèïåðàçèí-2-îí

Ïðèìåð 53(af)

Ñ24H25N5O3 432 è
863 [2Ì+

Í]+

2,83 4-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-
1-èë]àöåòèë}-3,3-äèìåòèëïèïåðàçèí-2-îí

Ïðèìåð 53(ag)

Ñ23H23N5O3 418 2,79 4-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-
1-èë]àöåòèë}-1-ìåòèëïèïåðàçèí-2-îí

Ïðèìåð 53(ah)

Ñ22H22N4O2S 407 3,22 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-òèîìîðôîëèí-4-èëýòàíîí

Ïðèìåð 53(ai)

Ñ26H24N4O3 441 3,13 N-(2-ãèäðîêñè-2-ôåíèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(aj)

Ñ24H26N4O3 419 3,19 1-(2,6-äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(ak)

Ñ29H31N5O2 482 2,88 N-(4-äèýòèëàìèíîìåòèëôåíèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(al)

Ñ26H24N4O3 441 3,08 N-[2-(4-ãèäðîêñèôåíèë)ýòèë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(am)

Ñ23H24N4O3 405 3,01 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-èëìåòèë)àöåòàìèä
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Ïðèìåð 53(an)

Ñ24H21N5O2 412 2,68 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-ïèðèäèí-2-èëìåòèëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ao)

Ñ23H26N4O2 391 3,36 N-(1,2-äèìåòèëïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ap)

Ñ30H25N5O3 504 3,25 N-(3-áåíçèëîêñèïèðèäèí-2-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(aq)

Ñ27H21N5O2 448 3,05 2-(5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-õèíîëèí-3-èëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ar)

Ñ27H21N5O2 448 3,49 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-õèíîëèí-8-èëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(as)

Ñ27H21N5O2 448 2,76 N-èçîõèíîëèí-5-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(at)

Ñ23H26N4O2 391 3,42 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(3-ìåòèëáóòèë)
àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(au)

Ñ27H21N5O2 448 2,97 N-èçîõèíîëèí-1-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(av)

Ñ27H21N5O2 448 3,29 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-õèíîëèí-2-èëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(aw)

Ñ23H22N4O2 387 è
773 [2Ì+

Í]+

3,28 1-(3,6-äèãèäðî-2H-ïèðèäèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí
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Ïðèìåð 53(ax)

Ñ26H32N6O2 461 2,55 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-[3-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïðîïèë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ay)

Ñ26H28N4O2 429 3,62 N-(2-öèêëîãåêñ-1-åíèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(az)

Ñ28H25N5O2 464 3,41 N-[2-(1Í-èíäîë-3-èë)ýòèë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(ba)

Ñ27H29N5O4 488 2,94 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-[4-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-êàðáîíèë)ïèïåðàçèí-1-èë]
ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bb)

Ñ28H30N4O2 455 3,84 N-àäàìàíòàí-1-èë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bc)

Ñ23H27N5O2 406 2,72 N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-N-ìåòèëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bd)

Ñ30H29N5O4 524 2,92 1-(4-áåíçî[1,3]äèîêñîë-5-èëìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)-2-[5-
ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]
ýòàíîí

Ïðèìåð 53(be)

Ñ29H28ClN5O2 514 3,03 1-[4-(4-õëîðáåíçèë)
ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bf)

Ñ30H31N5O2 494 2,94 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-[4-(1-ôåíèëýòèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ýòàíîí
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Ïðèìåð 53(bg)

Ñ28H34N6O3 503 2,61 2-[5-ìåòîêñè-3-{1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-[4-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)ïèïåðàçèí-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bh)

Ñ29H29N5O3 496 3,16 1-[4-(4-ìåòîêñèôåíèë)
ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bi)

Ñ25H27N5O3 446 3,26 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-[3-(2-îêñîïèððîëèäèí-1-èë)ïðîïèë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bj)

Ñ23H24N4O2 389 3,26 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-1-ïèïåðèäèí-1-èëýòàíîí

Ïðèìåð 53(bk)

Ñ25H29N5O2 432 2,71 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(2-ïèïåðèäèí-1-èëýòèë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bl)

Ñ24H27N5O2 418 2,66 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(2-ïèððîëèäèí-1-èëýòèë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bm)

Ñ25H29N5O3 448 2,68 1-[4-(2-ìåòîêñèýòèë)
ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bn)

Ñ26H32N6O2 461 2,59 1-[4-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)
ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bo)

Ñ22H24N4O2 377 3,27 N-èçîáóòèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä
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Ïðèìåð 53(bp)

Ñ33H37N5O2 536 3,20 1-[4-(4-òðåò-áóòèëáåíçèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[5-ìåòèëîêñè-
3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-òë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bq)

Ñ28H28N4O2 453 3,63 2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(1-ìåòèë-3-ôåíèëïðîïèë)
àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(br)

Ñ27H35N5O2 462 2,74 N-(4-äèýòèëàìèíî-1-ìåòèëáóòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bs)

Ñ27H26N4O3 455 3,33 N-áåíçèë-N-(2-ãèäðîêñèýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bt)

Ñ26H31N5O4 478 2,65 1-{4-[2-(2-ãèäðîêñèýòîêñè)
ýòèë]ïèïåðàçèí-1-èë}-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(bu)

Ñ24H28N4O3 421 3,19 N-(1-ãèäðîêñèìåòèë-2-ìåòèëáóòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bv)

Ñ26H24N4O2 425 3,52 N-áåíçèë-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]-N-ìåòèëàöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bw)

Ñ22H24N4O3 393 3,05 N-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ñòðàíèöà: 158

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

Ïðèìåð 53(bx)

Ñ21H22N4O3 379 è
757 [2Ì+

Í]+

2,79 N-(3-ãèäðîêñèïðîïèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(by)

Ñ25H22N4O3 427 3,45 N-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(bz)

Ñ35H33N5O2 556 3,25 1-(4-áåíçãèäðèëïèïåðàçèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(ca)

Ñ29H29N5O2 480 2,9 1-(4-áåíçèëïèïåðàçèí-1-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 53(cb)

Ñ25H29N5O2 432 2,67 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(3-ïèððîëèäèí-1-èëïðîïèë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(cc)

Ñ30H31N5O2 494 2,89 N-(1-áåíçèëïèïåðèäèí-4-èë)-2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(cd)

Ñ29H27ClN4O3 515 3,50 1-[4-(4-õëîðôåíèë)-4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë]-2-[5-
ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]
ýòàíîí

Ïðèìåð 53(ce)

Ñ25H28N4O4 449 3,44 ìåòèëîâûé ýôèð 2-{2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòèëàìèíî}-3-
ìåòèëïåíòàíîâîé êèñëîòû
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Ïðèìåð 53(cf)

Ñ28H23N5O2 462 2,89 2-[5-ìåòîêñè-3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]-N-(2-ìåòèëõèíîëèí-4-èë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 53(cg)

Ñ28H28N4O3S 501 3,40 N-(2-áåíçèëñóëüôàíèë-1-ãèäðîêñèìåòèëýòèë)-2-[5-ìåòîêñè-
3-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]àöåòàìèä

ÏÐÈÌÅÐ 54
[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]óêñóñíà  êèñëîòà, A2-B316, ïðîäóêò

êîìáèíàöèè ãðóïïû A2 â òàáëèöå 1 è B116 â òàáëèöå 2:

Ñóñïåíçèþ òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-(1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]óêñóñíîé êèñëîòû [400 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 76] â
ìåòàíîëüíîì ðàñòâîðå ãèäðîêñèäà êàëè  (15,4 ìë, 100 ìã/ìë) ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 19
÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå, çàòåì îáðàáàòûâàþò äèõëîðìåòàíîì (15 ìë). Ñìåñü
ðàñòèðàþò ñ âîäíîé õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé (1í.), äîâîä  pH äî 2, çàòåì
äåêàíòèðóþò. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó îòäåë þò è âîäíóþ ôàçó ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì
(10 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò âîäîé (15 ìë) è çàòåì âûïàðèâàþò,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (137 ìã). ÆÕ-ÌÑ: ñïîñîá C: RÒ=2,20 ìèí, 242,1
[M+H]+ è 198,1 (äåêàðáîêñèëèðîâàííûé ôðàãìåíò).

ÏÐÈÌÅÐ 55
2-{[2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]-1-öèêëîïðîïèëàìèíî}ýòàíîí:

Ñìåñü [2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]óêñóñíîé êèñëîòû [10 ìã, ïðèìåð
54] è ãåêñàôòîðôîñôàòà 2-(1H-áåíçîòðèàçîë-1-èë)-1,1,3,3-òåòðàìåòèëóðîíè  (15,7 ìã) â
áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (0,2 ìë) ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà, çàòåì
îáðàáàòûâàþò öèêëîïðîïèëàìèíîì (5,68 ìêë) è äèèçîïðîïèëýòèëàìèíîì (7,16 ìêë) â
áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (0,226 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå åùå 15 ÷àñîâ
íåî÷èùåííóþ ñìåñü ïîäâåðãàþò î÷èñòêå ñ ïîìîùüþ ÆÕ-ÌÑ ñ îòñåêàíèåì ôðàêöèé, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá C: RÒ=2,44 ìèí, 281 [M+H]+ è 224
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(ôðàãìåíò, ñîîòâåòñòâóþùèé ðàçðûâó àìèäíîé ñâ çè).
Ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 55, íî çàìåí   öèêëîïðîïèëàìèí ñîîòâåòñòâóþùèì çàìåùåííûì

àìèíîì ôîðìóëû -NY1Í2, ïîëó÷àþò ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 55(a)-55(q) â òàáëèöå 5. Â
ñïåêòðàõ ÆÕ-ÌÑ ïðèìåðîâ 55(a)-55(q) îñíîâíûì èîíîì  âë åòñ  224 (ôðàãìåíò,
ñîîòâåòñòâóþùèé ðàçðûâó àìèäíîé ñâ çè).

Òàáëèöà 5

Ñòðóêòóðà è ¹ ïðèìåðà HNY1Y2 Ìîëåêóë ðíà 
ôîðìóëà

ÆÕ-ÌÑ:
Ñïîñîá Ñ

Íîìåíêëàòóðà

[Ì+

Í]+
RT
(ìèí)

Ïðèìåð 55(à)

Ñ18H22N4O2 327 2,44 N-(3-ýòîêñèïðîïèë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)ïèððîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 55(b)

Ñ17H18N4O 295 2,40 1-ïèððîëèäèí-1-èë-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 55(c)

Ñ18H18N4O 307 2,56 1-(3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðèäèí-1-èë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 55(d)

Ñ18H19N5O2 338 2,09 1-ìåòèë-4-{2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-
1-èë]àöåòèë}
ïèïåðàçèí-2-îí

Ïðèìåð 55(e)

Ñ18H20N4O2 325 2,33 2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]-N-
(òåòðàãèäðîôóðàí-2-èëìåòèë)àöåòàìèä

Ïðèìåð 55(f)

Ñ19H22N4O2 339 2,51 1-(2,6-äèìåòèëìîðôîëèí-4-èë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 55(g)

Ñ17H18N4OS 327 2,52 2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]-1-
òèîìîðôîëèí-4-èëýòàíîí

Ïðèìåð 55(h)

Ñ18H20N4O2 325 2,10 1-(4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí
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Ïðèìåð 55(i)

Ñ20H24N4O 337 2,94 1-(3,3-äèìåòèëïèïåðèäèí-1-èë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 55(j)

Ñ17H17N5O2 324 2,02 4-{2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]
àöåòèë}
ïèïåðàçèí-2-îí

Ïðèìåð 55(k)

Ñ18H22N4O 311 3,00 N-(1-ìåòèëáóòèë)-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)ïèððîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 55(l)

Ñ20H22N4O 335 3,11 N-áèöèêëî[2,2,1]ãåïò-2-èë-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 55(m)

Ñ21H28N6O 381 2,18 N-[3-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïðîïèë]-2-[2-(1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]àöåòàìèä

Ïðèìåð 55(n)

Ñ22H30N6O 395 2,12 1-[4-(3-äèìåòèëàìèíîïðîïèë)ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[2-(1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 55(o)

Ñ18H21N5O 324 2,15 1-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë]-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 55(p)

Ñ24H23ClN4O2 435 3,19 1-[4-(4-õëîðôåíèë)-4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë]-2-[2-(1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

Ïðèìåð 55(q)

Ñ23H23N5O2 402 2,74 1-[4-(3-ãèäðîêñèôåíèë)
ïèïåðàçèí-1-èë]-2-[2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)ïèððîë-1-èë]ýòàíîí

ÏÐÈÌÅÐ 56
3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)èíäîë-1-èë]

ïðîïèîíîâà  êèñëîòà:
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Ñìåñü ìåòèëîâîãî ýôèðà 3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû [100 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 77] è
ãèäðîêñèäà êàëè  [352 ìã] â ìåòàíîëå (3,5 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
â òå÷åíèå 21,5 ÷àñà. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò, îñòàòîê ñíîâà ñóñïåíäèðóþò â
äèõëîðìåòàíå (10 ìë) è äîáàâë þò âîäó (5 ìë). Ñìåñü ðàñòèðàþò ñ 1í. âîäíîé
õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé äî pH 2. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê îòôèëüòðîâûâàþò, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (46 ìã) â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ:
Ñïîñîá C: RÒ=2,76 ìèí, 336,14 [M+H]+ è 224 (ôðàãìåíò îñíîâíîé èíòåíñèâíîñòè,
ñîîòâåòñòâóþùèé ðàçðóøåíèþ àìèäíîé ñâ çè).

ÏÐÈÌÅÐ 57
3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]-1-ìîðôîëèí-4-èëïðîïàí-1-

îí:

Ñìåñü 3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)èíäîë-1-
èë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû [10 ìã, ïðèìåð 56] è ãåêñàôòîðôîñôàòà 2-(1H-áåíçîòðèàçîë-1-èë)-
1,1,3,3-òåòðàìåòèëóðîíè  (11,2 ìã) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (0,41 ë)
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 45 ìèíóò, çàòåì îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ìîðôîëèíà (5,23 ìêë)
è äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà (5,24 ìêë) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (0,126 ìë).
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå åùå 15 ìèíóò, çàòåì î÷èùàþò, èñïîëüçó  ÆÕ-
ÌÑ ñ îòñåêàíèåì ôðàêöèé, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÆÕ-ÌÑ: ñïîñîá C:
RÒ=2,78 ìèí, 405,2 [M+H]+.

Ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 57, íî çàìåí   ìîðôîëèí ñîîòâåòñòâóþùèì çàìåùåííûì àìèíîì
ôîðìóëû HNY1Y2, ïîëó÷àþò ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 57(a)-57(f), êîòîðûå ïðåäñòàâëåíû â
òàáëèöå 6.

Òàáëèöà 6

Ñòðóêòóðà è ¹ ïðèìåðà HNY1Y2 Ìîëåêóë ðíà 
ôîðìóëà

ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá Ñ Íîìåíêëàòóðà

[Ì+Í]+ RT
(ìèí)

Ïðèìåð 57(à)

C25H22N4O2 411,2 3,18 3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]-N-ôåíèëïðîïèîíàìèä

Ïðèìåð 57(b)

C23H24N4O2S 421,2 3,07 3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]-1-òèîìîðôîëèí-4-èëïðîïàí-1-îí
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Ïðèìåð 57(c)

C24H27N5O2 418,2 2,42 3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]-1-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-èë)ïðîïàí-1-
îí

Ïðèìåð 57(d)

C24H26N4O3 419 3,13 3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]-N-(òåòðàãèäðîôóðàí-2-èëìåòèë)
ïðîïèîíàìèä

Ïðèìåð 57(e)

C27H26N4O3 455 3,13 N-(2-ãèäðîêñè-2-ôåíèëýòèë)-3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíàìèä

Ïðèìåð 57(f)

C21H22N4O3 379 è 757

[2Ì+Í]+
2,67 N-(2-ãèäðîêñèýòèë)-3-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíàìèä

ÏÐÈÌÅÐ 58
1-[4-(4-õëîðôåíèë)-4-ãèäðîêñèïèïåðèäèí-1-èë]-2-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ýòàíîí:

Ðàñòâîð òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)èíäîë-1-èë]óêñóñíîé êèñëîòû [22,6 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 78] â
ìåòàíîëüíîì ðàñòâîðå ãèäðîêñèäà êàëè  (742 ìêë, 100 ìã/ìë) ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15
÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â
äèõëîðìåòàíå (1 ìë), îáðàáàòûâàþò âîäîé è çàòåì âîäíîé õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé
(1í.) äî òåõ ïîð, ïîêà ðÍ ðàñòâîðà íå äîñòèãíåò 1. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó äåêàíòèðóþò,
çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â áåçâîäíîì
äèìåòèëôîðìàìèäå (1,27 ìë) è ñìåñü îáðàáàòûâàþò ãåêñàôòîðôîñôàòîì 2-(1H-
áåíçîòðèàçîë-1-èë)-1,1,3,3-òåòðàìåòèëóðîíè  (32 ìã). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 1
÷àñà ñìåñü îáðàáàòûâàþò 4-(4-õëîðôåíèë)-4-ãèäðîêñèïèïåðèäèíîì (35,6 ìã) è
äèèçîïðîïèëýòèëàìèíîì (14,7 ìêë), ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå åùå 15 ÷àñîâ, çàòåì
âûïàðèâàþò, èñïîëüçó  öåíòðèôóæíûé èñïàðèòåëü. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â
äèìåòèëñóëüôîêñèäå (3 ìë) è î÷èùàþò, èñïîëüçó  ÆÕ-ÌÑ ñ ïåðåêëþ÷åíèåì çà 6 èíúåêöèé,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,5 ìã). ÆÕ-ÌÑ: ñïîñîá C: RT=3,28 ìèí, 515,1
[M+H]+ è 304,1 (ôðàãìåíò îñíîâíîé èíòåíñèâíîñòè, ñîîòâåòñòâóþùèé ðàçðûâó àìèäíîé
ñâ çè).

ÏÐÈÌÅÐ 59
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-4-ìîðôîëèí-4-èë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí. A20-

B1-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïï A20 â òàáëèöå 1, B1 â òàáëèöå 2 è C1 â òàáëèöå 3:

Ñòðàíèöà: 164

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

Â àìïóëó, ñîäåðæàùóþ êàðáîíàò öåçè  (153 ìã), äîáàâë þò (i) ðàñòâîð 4-õëîð-2-(5-
ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [50
ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(i)] â 1,2-äèìåòîêñèýòàíå (1 ìë), (ii)
òðèñ(äèáåíçèëèäåíàöåòîí)äèïàëëàäèé(0) (15 ìã) â 1,2-äèìåòîêñèýòàíå (0,5 ìë), (iii) 2-
äèöèêëîãåêñèëôîñôèíî-2'-(N,N-äèìåòèëàìèíî)áèôåíèë (42 ìã) â 1,2-äèìåòîêñèýòàíå (0,5
ìë) è (iv) ìîðôîëèí (30 ìã). Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè ïåðåìåøèâàíèè ïðè 80°C â òå÷åíèå 15
÷àñîâ, çàòåì ôèëüòðóþò ÷åðåç ñëîé ñèëèêàãåë , êîòîðûé çàòåì ïðîìûâàþò äèõëîðìåòàíîì
è ìåòàíîëîì (1 ìë êàæäûé). Îáúåäèíåííûé ôèëüòðàò ïëþñ ïðîìûâíûå ôðàêöèè
âûïàðèâàþò, èñïîëüçó  öåíòðèôóæíûé èñïàðèòåëü. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â
äèìåòèëñóëüôîêñèäå (1 ìë) è çàòåì î÷èùàþò, èñïîëüçó  ÆÕ-ÌÑ ñ îòñåêàíèåì ôðàêöèé
(ââîäû ñîîòâåòñòâóþò äî 20 ìã íåî÷èùåííîãî ñîåäèíåíè ), ïîëó÷à  4-(ìîðôîëèí-4-èë)-2-
(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí,
êîòîðûé ñíîâà ñóñïåíäèðóþò â ìåòàíîëå (2 ìë), è äîáàâë þò ìàãíèåâûå ñòðóæêè (89 ìã,
15 ýêâèâàëåíòîâ èç ìàññû, îïðåäåëåííîé ïîñëå âûïàðèâàíè  õðîìàòîãðàôè÷åñêîãî
ðàñòâîðèòåë ). Çàòåì ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå, çàòåì ôèëüòðóþò íà öåëèòå. Ôèëüòðàò âûïàðèâàþò, îñòàòîê ñîëþáèëèçèðóþò
â äèìåòèëñóëüôîêñèäå è î÷èùàþò ñ ïîìîùüþ ÆÕ-ÌÑ ñ ïåðåêëþ÷åíèåì, ïîëó÷à 
ñîîòâåòñòâåííî óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá C: RT=3,27 ìèí, 363,3
[M+H]+.

Ïî ñïîñîáó ïðèìåðà 59, íî çàìåí   ìîðôîëèí ñîîòâåòñòâóþùèì çàìåùåííûì àìèíîì
ôîðìóëû HNY1Y2, ïîëó÷àþò ñîåäèíåíè  ïðèìåðîâ 59(a)-59(p), êîòîðûå ïðèâåäåíû â
òàáëèöå 7.

Òàáëèöà 7

Ñòðóêòóðà è ¹ ïðèìåðà HNY1Y2 Ìîëåêóë ðíà 
ôîðìóëà

ÆÕ-ÌÑ:
Ñïîñîá Ñ

Íîìåíêëàòóðà

[Ì+
Í] +

RT
(ìèí)

Ïðèìåð 59(à)

C22H24N4O 361 3,72 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ïèïåðèäèí-1-èë-
1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

Ïðèìåð 59(b)

C24H22N4O2 399,3 3,59 [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]-(2-ìåòîêñèôåíèë)àìèí

Ïðèìåð 59(ñ)

C24H22N4O 383,3 3,68 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]-o-òîëèëàìèí
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Ïðèìåð 59(d)

C24H22N4O2 399,3 3,64 [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]-(3-ìåòîêñèôåíèë)àìèí

Ïðèìåð 59(e)

C24H22N4O 383,2 3,74 [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]-ìåòàòîëèëàìèí

Ïðèìåð 59(f)

C23H19FN4O 387,2 3,62 (4-ôòîðôåíèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí

Ïðèìåð 59(g)

C24H22N4O2 399,3 3,60 [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]-(4-ìåòîêñèôåíèë)àìèí

Ïðèìåð 59(h)

C24H22N4O 383,3 3,75 [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]ïàðàòîëèëàìèí

Ïðèìåð 59(i)

C24H22N4O 383,3 3,63 áåíçèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí

Ïðèìåð 59(j)

C24H21FN4O 401,3 3,68 (4-ôòîðáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí

Ïðèìåð 59(k)

C25H24N4O2 413,3 3,65 (4-ìåòîêñèáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-
1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí
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Ïðèìåð 59(l)

C20H22N4O2 351,3 3,23 (2-ìåòîêñèýòèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-
1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí

Ïðèìåð 59(m)

C25H22N4O3 427,3 3,59 ìåòèëîâûé ýôèð 3-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èëàìèíî]áåíçîéíîé êèñëîòû

Ïðèìåð 59(n)

C21H22N4O 347 3,55 öèêëîïðîïèëìåòèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-
1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí

Ïðèìåð 59(o)

C23H20N4O 369,2 3,38 [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-èë]ôåíèëàìèí

Ïðèìåð 59(p)

C21H24N4O 349,2 3,43 áóòèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí

ÏÐÈÌÅÐ 60
Ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû; A9-B2-C1, ïðîäóêò êîìáèíàöèè ãðóïïû A9 â òàáëèöå 1, B2 â òàáëèöå 2 è C1 â
òàáëèöå 3:

Ðàñòâîð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
[0,11 ã, ïðèìåð 15(t)] â äèìåòèëôîðìàìèäå (5 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
îáðàáàòûâàþò òðèýòèëàìèíîì (0,048 ìë), ìåòèëàìèíîì (0,19 ìë) è òåòðàôòîðáîðàòîì 2-
(1H-áåíçîòðèàçîë-1-èë)-1,1,3,3-òåòðàìåòèëóðîíè . Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò
ïåðåìåøèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è, çàòåì âûëèâàþò â âîäó (20
ìë) è äâàæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (20 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò
âîäîé (5 ìë), ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ìåòàíîëà è ýòèëàöåòàòà (49:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:
321(MH+). 1Í ßÌÐ [CD3)2SO]: d 12,0 (1Í, ñ); 11,4 (1H, ñ); 8,4 (1H, ä); 8,2 (1H, ä); 8,0 (1H,
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ñ); 7,54 (1H, ä); 7,40 (1H, ñ); 7,35 (1H, ä); 7,10 (1H, ñ); 6,85 (1Í, ä); 3,80 (3H, ñ); 2,90 (3H, ä).
ÏÐÈÌÅÐ 61 è ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 101
Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû è òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;

Ïî ñïîñîáó ñðàâíèòåëüíîãî ïðèìåðà 67(a), íî èñïîëüçó  1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-áîðîíîâóþ êèñëîòó [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 74(b)] è òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(e)] è î÷èùà  íåî÷èùåííóþ ñìåñü íà õðîìàòîãðàôè÷åñêîé
êîëîíêå ñ ñèëèêàãåëåì, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (3:7, îá./îá.), ïîëó÷àþò
òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà; ÌÑ: 364(MH+), è òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 101) â âèäå ìàñëà æåëòî-çåëåíîãî öâåòà; ÌÑ:
518(MH+).

ÏÐÈÌÅÐÛ 62-126
Ñïîñîáàìè, îïèñàííûìè â äàííîé çà âêå ïîëó÷åíû ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I),

êîòîðûå ïðåäñòàâëåíû â òàáëèöå 8.
Òàáëèöà 8

Ñòðóêòóðà è ¹ ïðèìåðà Ò.ïë.
(°Ñ)

Ìîëåêóë ðíà 
ôîðìóëà

RF ÆÕ-ÌÑ:
Ñïîñîá D

Ýëåìåíòíûé
àíàëèç
% íàéäåíî[M+

H]+
RT (ìèí)

Ïðèìåð 62

C17H15N3O2 294 2,35

Ïðèìåð 63

C21H22N4O3 379 2,55

Ïðèìåð 64

C21H20N4O2 361 3,63
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Ïðèìåð 65

C18H17N3O 292 3,75

Ïðèìåð 66

168-
170

C18H18N4O2S 355

Ïðèìåð 67

C20H20N4O2 0,15
a

Ïðèìåð 68

225-
226

C20H17N3O5 5,86
ÂÝÆÕ
Ñïîñîá
À

Ïðèìåð 69

98-99 C22H23N3O2 8,15
ÂÝÆÕ
Ñïîñîá
À

Ïðèìåð 70

244-
245

C23H24N4O3 0,56
b

Ïðèìåð 71

C19H18N3 306

Ïðèìåð 72

175-
176

C22H24N4O4 C:61,63
H:5,80
N:13,30
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Ïðèìåð 73

>299
ðàçë.

C18H16N4O2 321

Ïðèìåð 74

C19H19N3O2 0,15
a

6,44
ÂÝÆÕ
Ñïîñîá
À

Ïðèìåð 75

C22H24N4O3 393

Ïðèìåð 76

225-
227

C18H17N3O 292

Ïðèìåð 77

C22H22N4O2 375

Ïðèìåð 78

C20H20N4O3 C:
61,30
H:
5,09
N:
14,04

Ïðèìåð 79

C22H24N4O2 377 4,34
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Ïðèìåð 80

231-
232

C20H20N4O3 0,61
c

Ïðèìåð 81

>297
ðàçë.

C20H21N5O

Ïðèìåð 82

239-
240

C23H22N6O2

Ïðèìåð 83

266-
267

C19H16N4O 317

Ïðèìåð 84
1H ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 11,80 (1H, ñ); 8,11 (1H, ää, J=4,8, 1,4 Ãö); 7,92 (1H,

ñ); 7,82 (1H, ää, J=8,0, 1,4 Ãö); 7,45 (2H, ì); 7,01 (1Í, ää, J=8,0, 4,8 Ãö),
6,94 (1H, ää, J=8,8, 2,4 Ãö); 6,75 (1Í, ä, J=2,0 Ãö); 4,91 (2H, ñ); 3,83 (3H,
ñ); 3,65-3,47 (8H, ì).

C22H22N4O3

Ïðèìåð 85

217-
200

C22H22N4O2 375

Ïðèìåð 86

205-
206

C20H19N3O
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Ïðèìåð 87

199-
200

C20H19N3O2 0,12
d

Ïðèìåð 88

C17H13N3O2 C:
68,87
H:
4,10
N:
13,82

Ïðèìåð 89

C19H18N4O 319

Ïðèìåð 90

C24H26N4O3 419 3,29

Ïðèìåð 91

189-
190

C19H17N3O 0,09
a

Ïðèìåð 92

247-
253

C19H12F3N5O 384

Ïðèìåð 93

C24H25N5O4 448 2,27
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Ïðèìåð 94

C22H22N4O.
C2HF3O2

359 2,05

Ïðèìåð 95

C26H28N4O3 459

Ïðèìåð 96

214-
215

C23H20N4OS

Ïðèìåð 97

C20H20N4O2 2,57

Ïðèìåð 98

C22H23N5O2 390

Ïðèìåð 99

C23H24N4O3 405 2,72

Ïðèìåð 100

180-
181

C19H17N3O
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Ïðèìåð 101

C23H24N4O3 405 2,37

Ïðèìåð 102

249-
250

C24H24N6O 413

Ïðèìåð 103

100
ðàçë.

C18H18N4O 0,05
e

Ïðèìåð 104

C25H22N4O2 411 4,72

Ïðèìåð 105

298-
300

C25H23N5O3S 474

Ïðèìåð 106

C22H22N4O2 375 2,89

Ïðèìåð 107
1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 11,75 (1H, ñ); 8,25 (1H, ñ); 8,11 (1H, ää, J=4,8, 1,4

Ãö); 7,85 (1H, ää, J=7,8, 1,4 Ãö); 7,46 (1H, ä, J=8,8 Ãö); 7,42 (1H, ä, J=2,4
Ãö); 7,01 (1H, ää, J=7,8, 4,8 Ãö); 6,87 (1Í, ää, J=8,8, 2,4 Ãö); 6,78 (1H, ä,
J=2,4 Ãö); 4,99 (1H, êâèíò, J=8,0 Ãö); 3,86 (3H, ñ); 2,58-2,53 (2H, ì), 1,93-1,88 (2H, ì).

C20H19N3O
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Ïðèìåð 108

259-
260

C22H22N4O2 391

Ïðèìåð 109

208-
209

C15H10N2O 235

Ïðèìåð 110
1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,13 (1H, ää); 7,85 (1H, ää); 7,83 (1H, ñ); 7,57 (1H,

ää); 7,08 (1Í, ò); 7,00 (1H, ää); 6,78 (1H, ä); 6,73 (1Í, ä); 4,08 (3H, ñ); 3,93 (3H, ñ).

C17H15N3O

Ïðèìåð 111

290-
291

C15H12N4 C:
62,33
H:
5,36
N:
19,27

Ïðèìåð 112

224-
226

C11H8N2S 201

Ïðèìåð 113

234-
235

C17H15N3O C:
73,17
H:
5,42
N:
15,22

Ïðèìåð 114

C15H10N2S

Ïðèìåð 115

248-
250

C11H10N4S C:
57,71
H:
4,27
N:
23,16S:
13,22

Ïðèìåð 116

179-
182

C16H16N2O3

Ïðèìåð 117

C26H29N5O4 476 2,84
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Ïðèìåð 118

234-
235

C17H12F3N3O C:
61,77
H:
3,63
N:
12,23F:
16,81

Ïðèìåð 119

C18H15N3O2 C:
69,12
H:
4,64
N:
13,29

Ïðèìåð 120

288-
289

C16H13N3O C:
72,20
H:
4,81
N:
15,73

Ïðèìåð 121

C25H20N4O2 409 2,67

Ïðèìåð 122

C17H16N4O 293 1,39

Ïðèìåð 123

C21H24N6 348 2,47

Ïðèìåð 124

C20H20N4O2 0,1f C:
65,72
H:
5,51
N:
15,67

Ïðèìåð 125

C23H24N3O 373,5 5,96
ÂÝÆÕ
Ñïîñîá
À
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Ïðèìåð 126

C13H10BrN3O 303,9 2,37

a ýòèëàöåòàò

b ìåòàíîë/äèõëîðìåòàí 1:9 îá./îá.

c ìåòàíîë/ýòèëàöåòàò 1:9 îá./îá.

d ïåíòàí/ýòèëàöåòàò 1:2 îá./îá.

e ìåòàíîë/ýòèëàöåòàò 1:4 îá./îá.

f àöåòîí/ýòèëàöåòàò 1:1 îá./îá.

ÏÐÈÌÅÐ 127
Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I â òàáëèöå 9 ìîæíî ïîëó÷èòü ñïîñîáàìè, îïèñàííûìè

â ðàññìàòðèâàåìîé çà âêå:
Òàáëèöà 9

Ñòðóêòóðà Íîìåíêëàòóðà

Ìåòèëîâûé ýôèð [1-ìåòèë-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]
óêñóñíîé êèñëîòû

[1-ìåòèë-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà

N-(2-ãèäðîêñèýòèë)-2-[1-ìåòèë-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-
èëîêñè]àöåòàìèä

N,N-áèñ(2-ãèäðîêñèýòèë)-2-[1-ìåòèë-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-
5-èëîêñè]àöåòàìèä

2-[1-ìåòèë-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-5-èëîêñè]-1-ìîðôîëèí-4-
èëýòàíîí

N-(2-äèìåòèëàìèíîýòèë)-2-[1-ìåòèë-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1Í-èíäîë-
5-èëîêñè]óêñóñíà  êèñëîòà

3-[5-ìåòîêñèêàðáîíèëìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]
ïðîïèîíîâà  êèñëîòà
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3-[5-êàðáîíèëìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíîâà 
êèñëîòà

3-[5-[(2-ãèäðîêñèýòèëêàðáàìîèë)ìåòîêñè]-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà

3-[5-{(áèñ-(2-ãèäðîêñèýòèë)êàðáàìîèë)ìåòîêñè}-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà

3-[5-[(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-îêñîýòîêñè)-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-
èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà

3-[5-[(2-äèìåòèëàìèíîýòèëêàðáàìîèë)ìåòîêñè]-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíîâà  êèñëîòà

4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâà 
êèñëîòà

ìåòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
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ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-5-ìåòèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

5-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

ìåòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
5-êàðáîíîâîé êèñëîòû

ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-5-èë]ìåòàíîë

5-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

5-õëîð-2-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

ìåòèëîâûé ýôèð 2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû

ìåòèëàìèä 2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
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(2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-5-èë)ìåòàíîë

5-ìåòîêñè-2-ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû

(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû

áóòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë

2-[5-ìåòîêñè-2-(1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èëìåòèë]áåíçîéíà 
êèñëîòà
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3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èëìåòèë]áåíçîéíà 
êèñëîòà

4-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)èíäîë-1-èëìåòèë]áåíçîéíà 
êèñëîòà

2-(5-ìåòîêñè-1-ïèðèäèí-2-èëìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

2-(5-ìåòîêñè-1-ïèðèäèí-3-èëìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

2-(5-ìåòîêñè-1-ïèðèäèí-4-èëìåòèë-1Í-èíäîë-2-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 1
(a) 5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë
5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-êàðáîêñàëüäåãèä [76 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(a)] è

ãèäðîõëîðèä ãèäðîêñèëàìèíà (55,9 ã) ïåðåìåøèâàþò âìåñòå â äèìåòèëôîðìàìèäå (900 ìë)
ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ñìåñü îñòàâë þò îõëàæäàòüñ ,
çàòåì âûëèâàþò â âîäó è çàòåì ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû
ïðîìûâàþò âîäîé, çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (53 ã) â
âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà áëåäíî-êîðè÷íåâîãî öâåòà. Ò.ïë. 100-104°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ
8,17 (1H, ñ); 7,54 (1Í, ä, J=9,0 Ãö); 7,09 (1Í, ä, J=2,4 Ãö); 6,97 (1H, ää, J=9,0 è
2,4 Ãö); 3,82 è 3,84 (6H, ñ).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 1(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-5-
ôåíèëïèðàçîë-3-êàðáàëüäåãèä [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 53(b)] ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-3-öèàíî-5-
ôåíèëïèðàçîë.
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ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 2
(a) 5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-êàðáîêñàëüäåãèä
Ðàñòâîð 5-ìåòîêñèèíäîë-3-êàðáîêñàëüäåãèäà (80 ã) â äèìåòèëôîðìàìèäå (1 ë) â

àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ïîðöè ìè ãèäðèäà íàòðè  (1ã, 60% äèñïåðñè  â
ìèíåðàëüíîì ìàñëå) â òå÷åíèå 15 ìèí. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå
â òå÷åíèå 30 ìèíóò ñìåñü îáðàáàòûâàþò ïî êàïë ì ìåòèëéîäèäîì (31,3 ìë) áîëåå 10 ìèíóò
è ïåðåìåøèâàíèå çàòåì ïðîäîëæàþò åùå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòîðîæíî
âûëèâàþò â âîäó è çàòåì ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò
âîäîé, çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ
ïåíòàíîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (76 ã) â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 133-134°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 9,86 (1Í, ñ); 8,20 (1H, ñ); 7,60 (1Í,
ä, J=2,6 Ãö); 7,50 (1Í, ä, J=8,9 Ãö); 6,96 (1Í, ää, J=8,9 è 2,6 Ãö); 3,86 è 3,80 (6H, ñ).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  èíäîë-3-
êàðáîíèòðèë, ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî
êðèñòàëëè÷åñêîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 61-63°C.

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  èíäîë-5-
êàðáîíèòðèë, ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî
êðèñòàëëè÷åñêîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 77-79°C.

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  èíäîë-3-
êàðáîíèòðèë è (3-áðîìïðîïîêñè)òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàí, ïîëó÷àþò 1-[3-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå ïðîçðà÷íîãî
áåñöâåòíîãî ìàñëà. ÒÑÕ: RF=0,6 (äèõëîðìåòàí). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 7,70 (1H, ä, J=8
Ãö); 7,56 (1H, ñ); 7,39 (1H, ä, J=8 Ãö); 7,27 (1H, ò, J=8 Ãö); 7,22 (1H, ò, J=8 Ãö);
4,25 (2H, ò, J=6 Ãö); 3,49 (2H, ò, J=6 Ãö); 1,95 (2H, êâèíòåò, J=6 Ãö); 0,87 (9H, ñ); 0,00 (6H, ñ).

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 1(a)] è (3-áðîìïðîïîêñè)òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàí, ïîëó÷àþò 1-[3-òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-5-ìåòîêñè-1Í-
èíäîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå ïðîçðà÷íîãî áåñöâåòíîãî ìàñëà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,18
(1Í, ñ); 7,55 (1H, ä, J=9 Ãö); 7,09 (1H, ä, J=2 Ãö); 6,95 (1H, ää, J=9 è 2 Ãö); 4,27
(2H, ò, J=6 Ãö); 3,82 (3H, ñ); 3,53 (2H, ò, J=6 Ãö); 1,95 (2H, êâèíòåò, J=6 Ãö); 0,87
(9H, ñ); 0,00 (6H, ñ).

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  èíäîë-3-
êàðáîíèòðèë è (2-áðîìýòîêñè)òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàí, ïîëó÷àþò 1-[2-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ýòèë]-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå ïðîçðà÷íîãî áåñöâåòíîãî
ìàñëà. ÒÑÕ: R-F=0,65 (äèõëîðìåòàí).

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 1(a)] è áåíçèëáðîìèä, ïîëó÷àþò 1-áåíçèë-5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ÌÑ: 263,22
(MH+). ÒÑÕ: RF=0,8 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë: 19/1).

(h) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 1(a)] è 2-áðîìýòîêñèäèìåòèë-òðåò-
áóòèëñèëàí, ïîëó÷àþò 1-[2-(òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ýòèë]-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-
êàðáîíèòðèë â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ÌÑ: 331,23 (MH+). ÒÑÕ: RF= 0,6
(ïåíòàí/ýòèëàöåòàò: 8/2).

(i) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1H-ïèððîë-3-
êàðáîíèòðèë (ïîëó÷åí ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â Tetrahedron Letters, 1972, 52, 5337-
5340), ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-1H-ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå ìàñëà êîðè÷íåâîãî öâåòà, ÌÑ:
107 (MH+). 1Í ßÌÐ [CDCl3]: δ 7,09 (1Í, ì); 6,60 (1H, ì); 6,40 (1Í, ì); 3,68 (3H, ñ).

(j) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1H-ïèððîë-2-
êàðáîíèòðèë, ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-1H-ïèððîë-2-êàðáîíèòðèë â âèäå áåñöâåòíîé æèäêîñòè.
ÌÑ: 106 (MH+). 1Í ßÌÐ [CDCl3]: δ 6,80 (1H, ì); 6,67 (1Í, ì); 6,15 (1H, ì); 3,79 (3H, ñ).

(k) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-ôåíèë-1H-
ïèððîë-4-êàðáîíèòðèë (ïîëó÷åí ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó â Synthetic Communications, 25,
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(1995) 6, 795-802), ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-2-ôåíèë-1H-ïèððîë-4-êàðáîíèòðèë â âèäå êðåìîâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 50-51°C. ÌÑ: 183 (MH+).

(l) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a), íî èñïîëüçó  4-ìåòîêñè-2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 39), ïîëó÷àþò 4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå òåìíîãî ìàñëà. ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=9,49
ìèí. ÒÑÕ: RF=0,50 (ïåíòàí/ýòèëàöåòàò : 1/1).

(m) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a), íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 12(g)) ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í
ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,39 (1H, ä, J=4,4 Ãö); 7,71 (2H, ä, J=7,2 Ãö); 7,63 (3H, ì); 7,52
(2H, ò, J=8,5 Ãö); 7,44 (3H, ì); 7,29 (2H, ä, J=7,2 Ãö); 6,94 (1Í, ñ); 6,86 (1Í, ä, J=
8,5 Ãö); 6,82 (1Í, ñ); 3,86 (3H, ñ); 3,71 (3H, ñ); 2,29 (3H, ñ).

(n) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a), íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(b)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òåìíîãî ìàñëà, êîòîðîå èñïîëüçóþò íåïîñðåäñòâåííî
áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

(o) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a), íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(d)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-
èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå ìàñëà
æåëòî-êîðè÷íåâîãî öâåòà, êîòîðîå èñïîëüçóþò íåïîñðåäñòâåííî áåç äîïîëíèòåëüíîé
î÷èñòêè.

(p) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a), íî èñïîëüçó  2-(5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 70]
è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b] ïèðèäèí.

(q) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé
ýôèð 3-[4-ìåòîêñèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(n)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-
ìåòîêñèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà öâåòà ñëîíîâîé êîñòè. ÆÕ-ÌÑ: ÑÏÎÑÎÁ D:
RÒ=3,26 ìèí, 490 (MH+)

(r) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé
ýôèð 3-[4-õëîð-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(o)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-õëîð-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 494 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=4,88 ìèí.

(s) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 2(a) âûøå, íî èñïîëüçó  èíäîë-3-
êàðáîíèòðèë è (2-áðîììåòîêñèëýòèë)òðèìåòèëñèëàí, ïîëó÷àþò 1-(2-
òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,45 (1H,
ñ); 7,73 (1H, ää); 7,66 (1H, ää); 7,38 (1H, ì); 7,30 (1H, ì); 5,64 (2H, ñ); 3,47 (2H,
ò); 0,9-0,8 (4H, ì); -0,10 (9H, ñ).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 3
(a) 6-{1-[3-(òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-1H-èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðàçèí
Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  1-[3-(òðåò-

áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-1Í-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(d)],
ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ
[(CD3)2SO]: δ 12,1-12,2 (1H, øñ); 8,27 (1H, ä, J=2,7 Ãö); 8,14 (1H, ñ); 8,10, 7,59
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(êàæäûé 1H, ä, J=7,8 Ãö); 8,09 (1H, ä, J=2,7 Ãö); 7,29, 7,23 (êàæäûé 1H, òä, J=7,1 è
1,1 Ãö); 6,96 (1H, ñ); 4,33 (2H, ò, J=7,1 Ãö); 3,62 (2H, ò, J=6,0 Ãö); 2,03 (2H,
êâèíòåò, J=6,2 Ãö); 0,89 (9H, ñ); 0,00 (6H, ñ). ÌÑ: 407(ÌÍ+).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  1-[3-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 2(e)], ïîëó÷àþò 6-{1-[3-(òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ïðîïèë]-5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà, ÒÑÕ: RF=0,4
(ýòèëàöåòàò/ïåíòàí : 1/1). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,27 (1H, ä, 4 Ãö); 8,08 (2H, ì); 7,50
(2H, ì); 6,96 (1H, ñ); 6,91 (1H, ää, 6, 2 Ãö); 4,29 (2H, ò, 6 Ãö); 3,89 (3H, ñ); 3,61
(2H, ò, 6 Ãö); 2,00 (2H, ì); 0,89 (9H, ñ); 0,03 (6H, ñ).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  1-[2-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ýòèë]-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(f)],
ïîëó÷àþò 6-{1-[3-(òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ýòèë]-1H-èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà ÒÑÕ: RF=0,3 (ýòèëàöåòàò/ïåíòàí: 1/1). ÌÑ: 393 (MH+).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  1-[2-(òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)ýòèë]-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 2(h)], ïîëó÷àþò 6-{1-[2-(òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëàíèëîêñè)-ýòèë]-5-ìåòîêñè-1H-
èíäîë-3-èë}-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ÒÑÕ: RF=0,4
(äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë: 19/1). ÌÑ: 423 (MH+).

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 4-(4-
öèàíîôåíèë)ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 75] è ïîäâåðãà 
ïðîäóêò ðåàêöèè õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, èñïîëüçó  ãðàäèåíòíîå ýëþèðîâàíèå [îò
ñìåñè ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (1:1, îá./îá.) äî ýòèëàöåòàòà], ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 4-[4-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå
íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá A: RT=3,42 ìèí, 380 (MH+).
(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 1(a), íî èñïîëüçó  1-(2-òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-

1Í-èíäîë-3-êàðáîíèòðèë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(s)], ïîëó÷àþò 6-[1-(2-
òðèìåòèëñèëàíèëýòîêñèìåòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå áëåäíî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ RF=0,20 (ýòèëàöåòàò/ïåíòàí, 1:1).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 4
3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-èíäîë-1-èë]ïðîïèëáðîìèä
Ê ðàñòâîðó 3-[3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)èíäîë-1-èë]ïðîïàí-1-îëà [1 ã, ïðèìåð

2(a)] è òðåõáðîìèñòîãî óãëåðîäà (1,59 ã) â äèõëîðìåòàíå (40 ìë) ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå äîáàâë þò ðàñòâîð òðèôåíèëôîñôèíà (1,1 ã) â äèõëîðìåòàíå (10 ìë) çà 2
ìèíóòû. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñ,
çàòåì îñòàâë þò íà 18 ÷àñîâ è çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 5
Èíäîëèçèí-1-êàðáîíèòðèë
Ñìåñü 2-ïèðèäèëàöåòîíèòðèëà (5ã) è õëîðàöåòàëüäåãèäà (4,42 ã, 50 âåñ.% ðàñòâîð â

âîäå) êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â 1,4-äèîêñàíå (25 ìë) â òå÷åíèå 5,5 ÷àñà.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò îõëàæäàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, çàòåì âûïàðèâàþò.
Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (100 ìë) è õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé (100
ìë, 1Ì). Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò äâàæäû ýòèëàöåòàòîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (50 ìë), çàòåì ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  äèõëîðìåòàíîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,83 ã)
â âèäå òâåðäîãî áåñöâåòíîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 53-54°C. ÌÑ: 143 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 6
3-ìåòèëèíäîëèçèí-1-êàðáîíèòðèë
Ðàñòâîð ïðîïèîíàëüäåãèäà (36 ìë) â äèýòèëîâîì ýôèðå (200 ìë) è 1,4-äèîêñàíå (1,7

ìë) ïðè 5°C â àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ïî êàïë ì áðîìîì (24,7 ìë) â òå÷åíèå 2
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÷àñîâ, ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó ïîääåðæèâàþò 5°C. Ïîñëå çàâåðøåíè  äîáàâëåíè 
ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò åùå 30 ìèí è çàòåì îñòîðîæíî ïðîìûâàþò íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  (100 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè ,
çàòåì êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå ïðè 10°C è çàòåì íåìåäëåííî äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 2-
ïèðèäèëàöåòîíèòðèëà (8,36 ìë) â àöåòîíå (50 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â àòìîñôåðå àçîòà â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ, çàòåì îñòàâë þò ñòî òü ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó
ýòèëàöåòàòîì (500 ìë) è õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé (100 ìë, 1Ì). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (100 ìë) è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà
(1:4, îá./îá.) è çàòåì ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (4,0 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 98-100°C. ÌÑ: 157 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 7
Íàòðèé-1-ôîðìèëïèïåðèäèí-2-êàðáîêñèëàò
Ê ðàñòâîðó ïèïåðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû (30 ã) â ìóðàâüèíîé êèñëîòå (230 ìë)

äîáàâë þò ïî êàïë ì óêñóñíûé àíãèäðèä (147 ìë). Âîçíèêàþùåå âûäåëåíèå òåïëà
ðåãóëèðóþò îõëàæäåíèåì ðåàêöèîííîé ñìåñè íà áàíå ñî ñìåñüþ ëåä/âîäà. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ðàçáàâë þò âîäîé (20 ìë) è çàòåì êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Ïîëó÷åííîå ìàñëî ðàñòâîð þò
â ñìåñè ìåòàíîëà (50 ìë) è àöåòîíèòðèëà (500 ìë). Äîáàâë þò ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè 
(10M, 23 ìë) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Ïîëó÷åííûé îñàäîê
îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò àöåòîíèòðèëîì è ýòèëàöåòàòîì è ñóøàò â âàêóóìíîé ïå÷è,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå
èñïîëüçóþò íåìåäëåííî áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 8
5,6,7,8-òåòðàãèäðîèíäîëèçèí-1-êàðáîíèòðèë
Ê ðàñòâîðó íàòðèé-1-ôîðìèëïèïåðèäèí-2-êàðáîêñèëàòà (2,0 ã) (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 7)

â äèõëîðìåòàíå (50 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò
ïàðàòîëóîëñóëüôîíèëõëîðèä (2,31 ã). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 10 ìèí â ñìåñü ïî
êàïë ì äîáàâë þò àêðèëîíèòðèë (0,88 ìë) è òðèýòèëàìèí (1,5 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå åùå 1 ÷àñà, ïîñëå ÷åãî äîáàâë þò âòîðóþ ïîðöèþ òðèýòèëàìèíà (1,0
ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ è äèõëîðìåòàí óäàë þò â
âàêóóìå. Îñòàòîê ïîìåùàþò â âîäó (50 ìë) è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (200 ìë).
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû âûïàðèâàþò â âàêóóìå è îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:4, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,38 ã) â âèäå ìàñëà îðàíæåâîãî öâåòà. ÌÑ:
147 (MH+). 1Í ßÌÐ [CDCl3]: δ 6,48 (1H, ä, J=3,1 Ãö); 6,36 (1H, ä, J=3,1 Ãö); 3,91 (2H,
ò, J=6,0 Ãö); 2,89 (2H, ò, J=6,0 Ãö); 1,98 (2H, ì); 1,88 (2H, ì).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 9
(a) 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ê ðàñòâîðó 7-àçàèíäîëà (25ã), ïàðàòîëóîëñóëüôîíèëõëîðèäà (44,5 ã) è êàòàëèòè÷åñêîãî

êîëè÷åñòâà òåòðàáóòèëàììîíèéñóëüôàòà â áåçâîäíîì òîëóîëå (300 ìë) äîáàâë þò
ãèäðîêñèä íàòðè  (160 ã â 500 ìë âîäû). Äâóõôàçíûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, çàòåì äâàæäû ýêñòðàãèðóþò òîëóîëîì (100 ìë).
Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå.
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, çàòåì ñóøàò ïðè 60°C â
âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (39,74 ã) â âèäå áëåäíî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 136-138°C.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a), íî èñïîëüçó  4-íèòðî-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó A. Ippolito et al., J. Med.
Chem. (1982), 25(10), 1258-61), ïîëó÷àþò 4-íèòðî-1-(1-òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 145-146°C. ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A):
RT=10,80 ìèí.

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a), íî èñïîëüçó  4-õëîð-1H-ïèððîëî
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[2,3-b]ïèðèäèí (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 64), ïîëó÷àþò 4-õëîð-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 307 (MH+). 1Í ßÌÐ [CDCl3]: δ
8,3 (ä, 1Í), 8,05 (ä, 2H), 7,8 (ä, 1H), 7,3 (ä, 2H), 7,2 (ä, 1H), 6,7 (ä, 1Í), 2,4 (ñ, 3H).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a), íî èñïîëüçó  5-áðîì-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí, ïîëó÷àþò 5-áðîì-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 138-140°C.

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a), íî èñïîëüçó  6-ôåíèë-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 42), ïîëó÷àþò 6-ôåíèë-5-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå
èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,44 (1H, ä, J=4,5 Ãö);
8,04 (2H, ä, J=8,2 Ãö); 7,98 (1H, ä, J=4,5 Ãö); 7,69 (2H, ä, J=6,8 Ãö); 7,57 (òò, J=
6,2, 1,8 Ãö); 7,51 (1Í, òò, J=6,8, 1,8 Ãö); 7,44 (2H, ä, J=8,2 Ãö); 7,42 (1H, ä, J=
4,5 Ãö); 6,92 (1H, ä, J=4,5 Ãö).

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a), íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 68],
ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèíêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 373 (MH+).

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a), íî èñïîëüçó  4-(ïèðèäèí-3-èë)-
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(c)], ïîëó÷àþò 4-(ïèðèäèí-3-èë)-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë.
175-176°C ÌÑ: 350 (MH+).

(h) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-ìåòèë-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó D. Hands et al, Synthesis
(1996), (7), 877-882], ïîëó÷àþò 3-ìåòèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=286 M+ (40%); 221
(100%); 131 (45%); 104 (30%); 91 (60%).

(i) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1H-ïèððîëî(2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 80], ïîëó÷àþò 4-
(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,60 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 1:1). ÌÑ: 368 (MH+).

(j) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 9(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé
ýôèð 1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû, ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-
1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 139-140°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 10
2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ðàñòâîð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [54,4ã, ñðàâíèòåëüíûé

ïðèìåð 9(a)] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (1200 ìë), îõëàæäåííîì äî -75°C,
îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (2,5M, 92 ìë) â òå÷åíèå 20 ìèíóò.
Òåìïåðàòóðó ðàñòâîðà ïîääåðæèâàþò ïðè -78°C â òå÷åíèå 30 ìèíóò, çàòåì äîáàâë þò
ðàñòâîð éîäà (101 ã) â òåòðàãèäðîôóðàíå (600 ìë), äî òåõ ïîð ïîêà ñîõðàí åòñ 
îêðàøèâàíèå éîäîì îêðàñêà (ïðèìåðíî 300 ìë). Ñìåñü îñòàâë þò ìåäëåííî íàãðåâàòüñ  äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó
ýòèëàöåòàòîì (1000 ìë) è âîäîé (500 ìë) è âîäíûé ñëîé äâàæäû ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì (500 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè îáúåäèí þò, ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì íàòðè  è óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, ïîëó÷à  òâåðäîå âåùåñòâî
æåëòîãî öâåòà, êîòîðîå ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (79,6 ã) â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà Ò.ïë. 105-107°C. ÌÑ: 399 (MH
+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 11
(a) òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 5-ìåòîêñèèíäîëà (10 ã) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (150 ìë) ïðè êîìíàòíîé

òåìïåðàòóðå îáðàáàòûâàþò ïî êàïë ì áðîìîì (4 ìë), ñëåä  çà òåì, ÷òîáû òåìïåðàòóðà íå
ïîäíèìàëàñü âûøå 30°C. Ñìåñü îáðàáàòûâàþò íåìåäëåííî òðèýòèëàìèíîì (28 ìë) è 4-
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äèìåòèëàìèíîïèðèäèíîì (0,5 ã), çàòåì ðàñòâîðîì äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà (18ã) â
áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (80 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå åùå 4
÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (250
ìë) è âîäîé (200 ìë). Âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò âîäîé (100 ìë), çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (100
ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ïåíòàíà è ýòèëàöåòàòà (19/1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (23,4 ã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 111-112°C.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 11(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5-
öèàíîèíäîë, ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5-öèàíîèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû, â
âèäå ñåðîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 172-174°C. ÌÑ: 322 (MH+).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 11(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5,6-
äèìåòîêñèèíäîë, ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5,6-äèìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà ñèðåíåâîãî öâåòà. ÒÑÕ: RF=0,6 (ïåíòàí/ýòèëàöåòàò:
19/1).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 11(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5-
áåíçèëîêñè-6-ìåòîêñèèíäîë [ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó Benigni, J.D. è Minnis,
R.L., J. Heterocycl. Chem., 387, 2, 1965], ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð  5-áåíçèëîêñè-
3-áðîì-6-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:
433 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RÒ=13,99 ìèí.

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 11(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5-
àìèíîèíäîë è èçáûòîê äè-òðåò-áóòèëäèêàðáîíàòà ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5-
òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû, â âèäå ìàñëà îðàíæåâîãî öâåòà.
ÌÑ: 412 (MH+). ÒÑÕ: RF=0,8 (ïåíòàí/ýòèëàöåòàò: 9/1).

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 11(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé
ýôèð 1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû, [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 31], ïîëó÷àþò 6-ìåòèëîâûé
ýôèð 1-òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-áðîìèíäîë-1,6-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå ôèîëåòîâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 117-119°C. ÌÑ: 355 (MH+).

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 11 (a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé
ýôèð 1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû, ïîëó÷àþò 5-ìåòèëîâûé ýôèð 1-òðåò-áóòèëîâîãî
ýôèðà 3-áðîìèíäîë-1,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 320 (MH+),
ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=4,54 ìèí

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 12
(a) 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-áðîì-5-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé

êèñëîòû [50 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11(a)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (800 ìë) â àòìîñôåðå
àçîòà îáðàáàòûâàþò òðèáóòèëáîðàòîì (49,5 ìë), çàòåì îõëàæäàþò äî -100°C è çàòåì
îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (94 ìë, 2,5Ì), ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì
òåìïåðàòóðó íèæå -90°C. Ïîñëå çàâåðøåíè  äîáàâëåíè  ñìåñü îñòàâë þò ìåäëåííî
íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 1 ÷àñà è ãàñ ò, äîáàâë   ëåä (10 ã).
Îðãàíè÷åñêóþ ÷àñòü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó
ýòèëàöåòàòîì (500 ìë) è âîäîé (400 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè 
è çàòåì âûïàðèâàþò. Ïîëó÷åííóþ áîðîíîâóþ êèñëîòó, òâåðäîå âåùåñòâî êðåìîâîãî öâåòà
(28 ã), ðàñòâîð þò â äèìåòèëôîðìàìèäå (600 ìë) è ðàñòâîð îáðàáàòûâàþò 2-éîä-1-(òîëóîë-
4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíîì [38,3 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 10], çàòåì
íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  (200 ìë) è çàòåì
òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèåì[0] (3 ã). Ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå 4 ÷àñîâ, çàòåì îñòàâë þò îõëàæäàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, çàòåì
êîíöåíòðèðóþò äë  óäàëåíè  äèìåòèëôîðìàìèäà. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó âîäîé
(400 ìë) è ýòèëàöåòàòîì (500 ìë) è âîäíûé ñëîé äâàæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (300
ìë). Îáúåäèíåííóþ îðãàíè÷åñêóþ ÷àñòü ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , çàòåì âûïàðèâàþò.
Îñòàâøóþñ  ñìîëó êîðè÷íåâîãî öâåòà ðàñòèðàþò ñ ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (270 ã) â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà áëåäíî-çåëåíîãî öâåòà. ÌÑ:
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418,43 (MH+).
(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-

áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5-öèàíîèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû, [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
11(b)], ïîëó÷àþò 3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-
êàðáîíèòðèë â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 209-214°C. ÌÑ: 413 (MH+).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5,6-äèìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
11(c)], ïîëó÷àþò 2-(5,6-äèìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 446 (M-H+).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð 5-áåíçèëîêñè-3-áðîì-6-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11(d)], ïîëó÷àþò 2-(5-áåíçèëîêñè-6-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÌÑ: 524 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=10,09 ìèí.

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11(e)], ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð {3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 503 (MH+). ÒÑÕ: RF=0,62 (ïåíòàí/ýòèëàöåòàò: 1/1).

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-ìåòèëîâûé
ýôèð 1-òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-áðîìèíäîë-1,6-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 11(f)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðäèí-2-èë]-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû, â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 214-216°C. ÌÑ: 446 (MH+).

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a), íî èñïîëüçó  2-éîä-4-ôåíèë-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(d)], ïîëó÷àþò
2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=11,63 ìèí. ÌÑ: 494 (MH+).

(h) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a), íî èñïîëüçó  4-õëîð-2-éîä-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(b)], ïîëó÷àþò
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 452 (MH+). 1Í ßÌÐ [CDCl3]: δ 8,4 (ä, 1H); 7,6 (ä,
2H); 7,5 (ñ, 1H); 7,35 (ä, 1H); 7,2 (ä, 2H); 6,9 (ì, 2H); 6,7 (ñ, 1H); 3,8 (ñ, 3H); 2,3 (ñ, 3H).

(i) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a), íî èñïîëüçó  2-éîä-5-ôåíèë-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(c)], ïîëó÷àþò
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)5-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí.
ÌÑ: 494 (MH+).

(j) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a), íî èñïîëüçó  4-õëîð-2-éîä-1-
(ïàðàòîëóîëñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(b)] è 4-òðåò-
áóòèëôåíèëáîðîíîâóþ êèñëîòó, ïîëó÷àþò 4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1-
(ïàðàòîëóîëñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ:
439 (MH+). ÒÑÕ: RF=0,78 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 1:1).

(k) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-éîä-3-
ìåòèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(g)],
ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-3-ìåòèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,51 (ýòèëàöåòàò/öèêëîãåêñàí 1:1).
ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=431 M+ (45%); 276 (100%); 244 (30%).

(l) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(h)] è 5-ìåòèëîâûé ýôèð 1-òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-áðîìèíäîë-
1,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11 (g)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-
(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-
èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû, â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 155-156°C. ÒÑÕ:
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RF=0,32 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 1:1).
(m) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(3,5-

äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(h)] è òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 3-áðîì-5-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé
êèñëîòû, [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11(a)], ïîëó÷àþò 4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-
ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,26 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí 1:1), ÌÑ: 513 (MH+).

(n) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(ìåòîêñè)-
2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(i)] è
5-ìåòèëîâûé ýôèð 1-òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-áðîìèíäîë-1,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû,
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11(g)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-ìåòîêñè-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà ÌÑ: 476 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RT=4,72 ìèí.

(o) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(õëîð)-2-
éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(b)] è 5-
ìåòèëîâûé ýôèð 1-òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-áðîìèíäîë-1,5-äèêàðáîâîé êèñëîòû,
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11(g)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-õëîð-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå íå
ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 480 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=4,77 ìèí.

(p) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ñëîæíûé
ýôèð [1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-èíäîë-2-èë]òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 71] è êîìïëåêñ ìåòèëîâûé ýôèð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-èíäîë-
5-êàðáîíîâîé êèñëîòû/3-áîðîíîâà  êèñëîòà [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 85], íà÷èíà  ñ
äîáàâëåíè  áîðîíîâîé êèñëîòû, ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â
âèäå áåñöâåòíîãî ìàñëà. ÒÑÕ: RF=0,27 (ýòèëàöåòàò/ïåíòàí, 1:1).

(q) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 12(a), íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 6-áåíçèëîêñè-3-éîä-5-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
82], ïîëó÷àþò 2-o(6-áåíçèëîêñè-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 222°C. ÒÑÕ:
RF=0,33 (öèêëîãåêñàí/ýòèëàöåòàò, 1/1).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 13
(a) ýòèëîâûé ýôèð {5-ìåòîêñè-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]èíäîë-1-èë)óêñóñíîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèíà [6,6 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(a)] â äèìåòèëôîðìàìèäå (100 ìë), â àòìîñôåðå
àçîòà îáðàáàòûâàþò ãèäðèäîì íàòðè  (700 ìã, 60% äèñïåðñè  â ìàñëå). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèíóò â ñìåñü ïî êàïë ì
äîáàâë þò ýòèëõëîðàöåòàò (2,0 ìë, 23,75 ììîëü) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò
äîïîëíèòåëüíî â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò
ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (5,77 ã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, ÌÑ: 504 (MH+). ÂÝÆÕ
(ÑÏÎÑÎÁ A): RT=11,88 ìèí.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëéîäèä,
ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 103-105°C. ÌÑ: 432 (MH+).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(b)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíèòðèë â âèäå áåñöâåòíîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 189-191°C. ÌÑ: 427 (MH+).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5,6-
äèìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

Ñòðàíèöà: 189

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(c)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(5,6-äèìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-
3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 462 (MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 11,22 (1H, ñ); 8,32 (1Í, ää); 7,92 (1H,
ää); 7,55 (2H, ä); 7,45 (1H, ñ); 7,28 (1Í, ää); 7,22 (2H, ä); 7,00 (1Í, ñ); 6,92 (1Í,
ñ); 6,75 (1Í, ñ); 3,82 (3H, ñ); 3,72 (3H, ñ); 2,25 (3H, ñ).

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-
áåíçèëîêñè-6-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(d)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(5-áåíçèëîêñè-6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-
1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåñöâåòíîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà ÌÑ: 538 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RÒ=11,57 ìèí.

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð {3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-
èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(e)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð {3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-
èíäîë-5-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 517
(MH+). ÒÑÕ: RF=0,7 (ïåíòàí/ýòèëàöåòàò: 1/1).

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé
ýôèð 3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé
êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(f)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 460 (MH+). ÒÑÕ: RF=0,6
(ïåíòàí/ýòèëàöåòàò : 1/1).

(h) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë
(ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 100), ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë â âèäå æåëòîãî ìàñëà. ÒÑÕ: RF=0,40
(ýòèëàöåòàò:ãåïòàí, 1:1). ÌÑ: 457 (MH+).

(i) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-õëîð-2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 12(h)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 466 (MH+). 1Í ßÌÐ [CDCl3]: δ 8,35 (ä, 1H); 7,56 (ä, 2H); 7,39 (ñ, 1Í);
7,16-7,3 (ì, 2H); 7,05 (ä, 2H); 6,95-7,0 (ì, 2H); 6,6 (ñ, 1H); 3,9 (ñ, 3H); 3,8 (ñ, 3H); 2,3 (ñ, 3H).

(j) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-5-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b] ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(i)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-
èë)-5-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 181-183°C. ÌÑ: 508 (MH+).

(k) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-3-ìåòèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(k)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-
èë)3-ìåòèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,31 (ýòèëàöåòàò/öèêëîãåêñàí, 4:6). ÌÑ: E1 (70 ýÂ); m/z=445 M+(45%);
290 (100%); 258 (25%).

(l) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(1H-
ïèððîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
67(g)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(1-ìåòèë-1Í-ïèððîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà öâåòà ðæàâ÷èíû. ÒÑÕ: RF=0,28
(äèõëîðìåòàí). ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=351 M+(45%); 196 (100%).

(m) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ìåòèëîâûé
ýôèð 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-
2-èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð [12(j)] è ìåòèëéîäèä,
ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
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ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû, êîòîðûé èñïîëüçóþò
íåïîñðåäñòâåííî â ðåàêöèè ïðèìåðà 15(m).

(n) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(k)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî ìàñëà, êîòîðîå èñïîëüçóþò íåìåäëåííî áåç
äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. ÌÑ: 527 (ÌÍ+), ÒÑÕ RF=0,35 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí 1:1).

(o) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a) âûøå, íî èñïîëüçó  òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû, [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 101] è ýòèëéîäèä, ïîëó÷àþò òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå ìàñëà êîðè÷íåâîãî öâåòà, êîòîðîå
èñïîëüçóþò íåïîñðåäñòâåííî â ðåàêöèè ïðèìåðà 41(c). ÒÑÕ: RF=0,60 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí,
1:1).

(p) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  2-(6-áåíçèëîêñè-
5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 12(q)] è ìåòèëéîäèä, ïîëó÷àþò 2-(6-áåíçèëîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-
1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå íå ñîâñåì
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,41(äèõëîðìåòàí/ýòèëàöåòàò, 37/3). ÌÑ: EI (70 ýÂ);
m/z=537 M+(35%); 446 (100%); 291 (25%).

(q) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  2-(5,6-äèìåòîêñè-
1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
12(c)] è òðåò-áóòèëáðîìàöåòàò, ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð {5,6-äèìåòîêñè-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]èíäîë-1-èë}óêñóñíîé êèñëîòû â âèäå
òâåðäîãî âåùåñòâà áëåäíî-çåëåíîãî öâåòà. ÒÑÕ: RF=0,62 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë, 19/1). ÌÑ:
CI(NH3); m/z=562 MH+.

(r) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 13(a), íî èñïîëüçó  2-(5,6-äèìåòîêñè-
1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
12(c)], 4-(2-õëîðýòèë)ìîðôîëèíãèäðîõëîðèä è èçáûòîê ãèäðèäà íàòðè , ïîëó÷àþò 2-[5,6-
äèìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èëýòèë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå ïåíû ïóðïóðíîãî öâåòà. ÒÑÕ: RF=0,62 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë, 9/1).
ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=560 M+ (50%); 292 (55%); 100 (100%).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 14
(a) 3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-îë
Ê ðàñòâîðó 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî

[2,3-b]ïèðèäèíà [24,5 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(b)] â äèõëîðìåòàíå (500 ìë), ïðè 0°C â
àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò ðàñòâîð òðèáðîìèäà áîðà â äèõëîðìåòàíå (60 ìë, 1,0Ì), è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 0°C â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò ìåäëåííî
íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ.
Ê ñìåñè äîáàâë þò ðàñòâîð êàðáîíàòà íàòðè  (1Ì, 250 ìë) è èíòåíñèâíîå ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Âûïàâøåå â îñàäîê òâåðäîå âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò,
ïðîìûâàþò äèõëîðìåòàíîì (100 ìë) è ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
(18,75 ã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà Ò.ïë. 256-257°C. ÌÑ: 418 (MH+).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-
ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 12(a)], ïîëó÷àþò 3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-
èíäîë-5-îë â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 188-191°C. ÌÑ: 403 (MH+).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 14(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-õëîð-2-(5-
ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(i)] è ïîäâåðãà  ïðîäóêò ðåàêöèè õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå,
ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (91:2, îá./îá.), ïîëó÷àþò 3-(4-õëîð-1-(òîëóîë-
4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-îë â âèäå íå ñîâñåì
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áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá A: RT=3,01 ìèí, ÌÑ: 452,1 (M+).
ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 15
(a) 2-(5-àëëèëîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí
Ðàñòâîð 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

îëà [2,1 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 14(a)] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (50 ìë)
îáðàáàòûâàþò òðåò-áóòîêñèäîì êàëè  (620 ìã) ïðè 0°C â àòìîñôåðå àçîòà. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 10 ìèí ñìåñü îáðàáàòûâàþò àëëèëáðîìèäîì (480 ìêë) è çàòåì
îñòàâë þò ìåäëåííî íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû. Ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò
â òå÷åíèå åùå 6 ÷àñîâ, ïîñëå ÷åãî ñìåñü îñòîðîæíî âûëèâàþò â âîäó è âîäíóþ ôàçó
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò äâàæäû
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (100 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,2
ã) â âèäå ïåíû æåëòîãî öâåòà. Ò.ïë. 257-259°C. ÌÑ: 458 (MH+).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèë 2-
õëîðàöåòàò, ïîëó÷àþò ýòèëîâûé ýôèð {1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}óêñóñíîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÒÑÕ: RF=0,45 (ýòèëàöåòàò/ïåíòàí: 1/1). ÌÑ: 504 (MH+).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèë 2-
áðîìïðîïèîíàò, ïîëó÷àþò ýòèëîâûé ýôèð 2-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïèîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,47 (ýòèëàöåòàò/ïåíòàí: 1/1). ÌÑ: 519 (MH+).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèë 1-
áðîìöèêëîáóòàíêàðáîêñèëàò, ïîëó÷àþò ýòèëîâûé ýôèð 1-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé
êèñëîòû â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 189-190°C. ÌÑ: 544 (MH+).

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 15(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-
(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-îë (ïðèìåð 7) è ýòèë 1-
áðîìöèêëîáóòàíêàðáîêñèëàò, ïîëó÷àþò ýòèëîâûé ýôèð 1-[1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-èëîêñè]öèêëîáóòèëêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,23 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë, 19:1). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A):
RT=7,71 ìèí.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 16
3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

èëîêñè}ïðîïàí-1,2-äèîë
Ðàñòâîð 2-(5-àëëèëîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèíà [45,7 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(a)] â àöåòîíå (10 ìë) îáðàáàòûâàþò
ðàñòâîðîì 4-ìåòèëìîðôîëèí-N-îêñèäà (6 ìã) â âîäå (1 ìë). Çàòåì ñìåñü îáðàáàòûâàþò
òåòðàîêñèäîì îñìè  (2,5 âåñ.% â òðåò-áóòàíîëå, 6 êàïåëü) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò âîäîé (75 ìë)
è ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè äâàæäû ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (75 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (33 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,25 (ýòèëàöåòàò). ÌÑ: 492 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 17
3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

èëîêñè}ïðîïàí-1-îë è
3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

èëîêñè}ïðîïàí-2-îë
Ðàñòâîð 2-(5-àëëèëîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèíà [91 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 15(a)] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (5 ìë)
îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì êîìïëåêñà áîðàí-òåòðàãèäðîôóðàí â òåòðàãèäðîôóðàíå (1200
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ìêë, 1,0Ì). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 7 ÷àñîâ
ðåàêöèîííóþ ñìåñü îáðàáàòûâàþò ýòàíîëîì (9 êàïåëü), 5í. ãèäðîêñèäîì êàëè  (4 êàïëè) è
ïåðîêñèäîì êàëè  (6 êàïåëü) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ, ïðè÷åì â
ýòî âðåì  ïðîèñõîäèò îñàæäåíèå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ðàçáàâë þò âîäîé (50 ìë) è pH ñìåñè äîâîä ò äî 10, äîáàâë   ðàñòâîð ãèäðîêñèäà êàëè 
(1Ì) ïåðåä òùàòåëüíûì ýêñòðàãèðîâàíèåì ýòèëàöåòàòîì. Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå
ýêñòðàêòû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (2:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-
5-èëîêñè}ïðîïàí-1-îë (50 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà [ÒÑÕ: RF=0,15
(ýòèëàöåòàò). ÌÑ: 476 (MH+)] è 3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-2-îë (8 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà [ÒÑÕ: RF=0,3 (ýòèëàöåòàò); ÌÑ: 476 (MH+)].

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 18
(a) ñëîæíûé 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-

èíäîë-5-èëîâûé ýôèð òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû
Ñóñïåíçèþ 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-

èíäîë-5-îëà [398 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 14(a)] â äèõëîðìåòàíå (10 ìë) îõëàæäàþò
äî -78°C â àòìîñôåðå àçîòà, îáðàáàòûâàþò òðèýòèëàìèíîì (0,15 ìë), çàòåì N-
ôåíèëòðèôòîðìåòàíñóëüôîíèìèäîì (1,7 ã). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü îñòàâë þò ìåäëåííî
íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû, ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå åùå 12
÷àñîâ, çàòåì äîáàâë þò íàñûùåííûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè  (20 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ
ôàçó îòäåë þò è âîäíóþ ôàçó äâàæäû ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì (20 ìë).
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , çàòåì âûïàðèâàþò.
Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è
ïåíòàíà (2:3, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (380 ìã) â âèäå
áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 492 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=2,02 ìèí.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 18(a), íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-(5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)-1H-èíäîë-5-îë (ïðèìåð 7), ïîëó÷àþò ñëîæíûé 1-ìåòèë-3-[5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë]-1H-èíäîë-5-èëîâûé ýôèð òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû
â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà ïóðïóðíîãî öâåòà. ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=8,12 ìèí. 1Í ßÌÐ
[(CD3)2SO]: δ 12,30 (1Í, ñ); 8,32 (1H, ñ); 8,27 (1H, ä, J=3,5 Ãö); 8,23 (1H, ñ); 7,97
(1Í, s); 7,76 (1H, ä, J=8,6 Ãö); 7,08 (1H, ñ); 3,96 (3H, ñ).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 18(a), íî èñïîëüçó  4-ãèäðîêñè-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí, ïîëó÷àþò ñëîæíûé 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èëîâûé ýôèð
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 267 (MH+).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 18(a), íî èñïîëüçó  3-[6-(4-
ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-ìåòèëïðîïèîíàìèä [ïðèìåð 40(d)],
ïîëó÷àþò 3-[6-(4-òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñèôåíèë)-5Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]-N-
ìåòèëïðîïèîíàìèä â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 429,1( MH+).

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 18(a), íî èñïîëüçó  6-(4-
ãèäðîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [ïðèìåð 1(ao)], ïîëó÷àþò 6-(4-
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 344 (MH+).

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 18(a), íî èñïîëüçó  3-[4-õëîð-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-îë
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 14(c)] ïîëó÷àþò ñëîæíûé 3-[4-õëîð-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èëîâûé ýôèð òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé
êèñëîòû â âèäå ïåíû áåëîãî öâåòà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá A: RT=4,20 ìèí, 584,1 (M+).

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 18(a), íî èñïîëüçó  1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-îë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 86] ñî ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è äèìåòèëôîðìàìèäà
(10:4, îá./îá.) â êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåë , ïîäâåðãà  íåî÷èùåííûé ïðîäóêò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (1:2, v:v), ïîëó÷àþò ñëîæíûé 1H-
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ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èëîâûé ýôèð òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 267 (MH+), ÒÑÕ: RF=0,46 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 1:1).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 19
(a) ìåòèëîâûé ýôèð 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-

1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð ñëîæíîãî 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-

1H-èíäîë-5-èëîâîãî ýôèðà òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [300 ìã, ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 18(a)] â ñìåñè áåçâîäíîãî äèìåòèëôîðìàìèäà (10 ìë), ìåòàíîëà (6 ìë) è
òðèýòèëàìèíà (2 ìë) îáðàáàòûâàþò àöåòàòîì ïàëëàäè  (24 ìã) è 1,3-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ïðîïàíîì è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ìîíîîêñèä óãëåðîäà ââîä ò â ðåàêòîð ÷åðåç ïåðåãîðîäêó ñ ðàâíîìåðíîé
ñêîðîñòüþ è ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 90°C äî òåõ ïîð, ïîêà ïî äàííûì ÒÑÕ
(ýòèëàöåòàò/ïåíòàí: 2/3) áîëüøå íå îñòàíåòñ  èñõîäíîãî âåùåñòâà. Çàòåì ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó äèõëîðìåòàíîì è âîäîé.
Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ëèòèéõëîðèäà, çàòåì ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì íàòðè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (2:3, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (200 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 460 (MH+).
ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RÒ=10,23 ìèí.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 19(a), íî èñïîëüçó  ñëîæíûé 1-ìåòèë-
3-[5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë]-1H-èíäîë-5-èëîâûé ýôèð òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé
êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(b)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 1-ìåòèë-3-(5H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 307 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=6,64 ìèí.

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 19(a), íî èñïîëüçó  ñëîæíûé 1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èëîâûé ýôèð òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 18(c)], ïîëó÷àþò ìåòèëîâûé ýôèð 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 177(MH+). ÒÑÕ: RF=0,4 (ýòèëàöåòàò: ãåïòàí, 1:1,
îá./îá.).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 19(a), íî èñïîëüçó  ñëîæíûé 3-[4-
õëîð-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-èëîâûé
ýôèð òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(f)], ïîëó÷àþò
ìåòèëîâûé ýôèð 3-(4-õëîð-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-
ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå ïåíû áåëîãî öâåòà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá A:
RT=3,95 ìèí, 494 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 20
2-[1-ìåòèë-5-(1-òðèìåòèëñòàííàíèë-1Í-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-

ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ðàñòâîð 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

êàðáîíèòðèëà [100 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(c)] â òîëóîëå (10 ìë) îáðàáàòûâàþò
àçèäîì òðèìåòèëîëîâà (56 ìã, 0,28 ììîëü), çàòåì êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå 14 ÷àñîâ. Áåëûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò òîëóîëîì (10 ìë) è çàòåì
ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (125 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 240-243°C (ñ ðàçëîæåíèåì). ÌÑ: 633 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 21
2-[1-ìåòèë-5-(1-ìåòèë-1H-òåòðàçîë-5-èë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-

ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí è
2-[1-ìåòèë-5-(2-ìåòèë-2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-

ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ìåòèëéîäèä (2,5 ìë) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 2-[1-ìåòèë-5-(1-òðèìåòèëñòàííàíèë-1H-

òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [620
ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 20] ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ñìåñü çàòåì îñòàâë þò
ïåðåìåøèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ, çàòåì âûëèâàþò â âîäó è
çàòåì ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì
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ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è
ïåòðîëåéíîãî ýôèðà (1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  2-[1-ìåòèë-5-(1-ìåòèë-1H-òåòðàçîë-5-èë)-1Í-
èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (191 ìã) â âèäå
áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, [ÌÑ: 506 (MNa+)]. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,39 (ää, 1H, J=
4,8 è 1,6 Ãö); 7,97 (ì, 1H); 7,96 (ä, 1H, J=4,0 Ãö); 7,90 (ñ, 1H); 7,80 (ää, 1H, J=
8,7 è 0,6 Ãö); 7,70 (ää, 1H, J=8,7 è 1,8 Hz); 7,56 (ì, 2H); 7,30 (ää, 1Í, J=7,7 è 4,8
Ãö); 7,22 (ì, 2H); 6,82 (ñ, 1H); 4,19 (ñ, 3H); 4,0 (ñ, 3H); 2,23 (ñ, 3H)]; è 2-[1-
ìåòèë-5-(2-ìåòèë-2H-òåòðàçîë-5-èë)-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí (77 ìã) â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 215-218°C, [ÌÑ: 506

(MNa+)].
ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 22
1-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èë}

ýòàíîí
Ê áåçâîäíîìó äåãàçèðîâàííîìó äèìåòèëôîðìàìèäó (110 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà, ïðè

êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå ïîñëåäîâàòåëüíî äîáàâë þò ñëîæíûé 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîâûé ýôèð
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [2,2 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18], òðèýòèëàìèí (1,15
ìë), í-áóòèëâèíèëîâûé ýôèð (2,87 ìë), 1,3-áèñ(äèôåíèëôîñôèíîïðîïàí) (413 ìã) è àöåòàò
ïàëëàäè  (232 ìã). Ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì
îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è çàòåì äîáàâë þò ê õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòå
(90 ìë, 1Ì). Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì (200 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ýêñòðàêò
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè , çàòåì íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà
(2:3, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,1 ã) â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 177-178°C. ÌÑ: 444 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 23
(a) 2-[5-({S}-(+)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñîëàí-4-èëìåòîêñè)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1-

(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ðàñòâîð 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

îëà [1,17 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 14(a)] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (50 ìë)
îáðàáàòûâàþò êàðáîíàòîì öåçè  (1,1 ã) è áèñóëüôàòîì òåòðàáóòèëàììîíè  (40 ìã). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèí ñìåñü îáðàáàòûâàþò (R)-(+)-
2,2-äèìåòèë-1,3-äèîêñîëàí-4-èëìåòèëïàðàòîëóîëñóëüôîíàòîì (0,96 ã), çàòåì íàãðåâàþò
ïðè 120°C â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è îñòàòîê äâàæäû
ðàñïðåäåë þò ìåæäó äèõëîðìåòàíîì (100 ìë) è âîäîé (50 ìë), âîäíûå ñëîè ýêñòðàãèðóþò
äèõëîðìåòàíîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôàçû äâàæäû ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (150 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
äèõëîðìåòàíà è ìåòàíîëà (199:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
(1,04 ã) â âèäå æåëòîãî ìàñëà, ÌÑ: 532 (MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 1,30 (3H, ñ); 1,37
(3H, ñ); 2,29 (3H, ñ); 3,76 (1H, ää, J=8,3 è 6,5 Ãö); 3,90 (3H, ñ); 3,94-3,98 (2H, ì);
4,10 (1H, ää, J=8,20 è 6,5 Ãö); 4,41 (1Í, ì); 6,74 (1H, ñ); 6,91 (1H, ää, J=8,8 è 2,3
Ãö); 6,98 (1H, ä, J=2,4 Ãö); 7,25 (2H, ä, J=7,9 Ãö); 7,29 (1H, ää, J=7,8 è 4,9 Ãö);
7,44 (1H, ä, J=8,8 Ãö); 7,56 (1H, ä, J=8,3 Ãö); 7,63 (1H, ñ); 7,81 (2H, ä, J=8,0 Ãö);
7,92 (1H, ää, J=7,7 è 1,6 Ãö); 8,33, (1H, ää, J=4,9 è 1,7 Ãö).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 23(a) âûøå, íî èñïîëüçó  (S)-(-)-2,2-
äèìåòèë-1,3-äèîêñîëàí-4-èëìåòèëïàðàòîëóîëñóëüôîíàò, ïîëó÷àþò 2-[5-({R}-(-)-2,2-
äèìåòèë[1,3]äèîêñîëàí-4-èëìåòîêñè)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî ìàñëà ÌÑ: 532 (MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 1,33
(3H, ñ); 1,37 (3H, ñ); 2,29 (3H, ñ); 3,77 (1Í, ää, J=8,3 è 6,5 Ãö); 3,88 (3H, ñ);
3,97-3,99 (2H, ì); 4,11 (1H, ää, J=8,3 è 6,6 Ãö); 4,41 (1H, ì); 6,74 (1H, ñ); 6,94
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(1H, ää, J=8,8 è 2,3 Ãö); 6,97 (1Í, ä, J=2,3 Ãö); 7,25 (2H, ä, J=8, J Ãö); 7,29 (1H,
ää, J=7,8 è 4,9 Ãö); 7,44 (1Í, ä, J=8,8 Ãö); 7,57 (2H, ä, J=8,4 Ãö); 7,63 (1H, ñ);
7,95 (1H, ää, J=7,81 è 1,7 Ãö); 8,33 (1H, ää, J=4,88 è 1,7 Ãö).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 23(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-(5-
ãèäðîêñè-6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 28(a)], ïîëó÷àþò 2-[5-({S}-(+)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñîëàí-4-èëìåòîêñè)-6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 548 (MH+). ÂÝÆÕ
(ÑÏÎÑÎÁ A): RT=11,60 ìèí.

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 23(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-îë [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 14(b)] è ýòèë 1-áðîìöèêëîáóòàíêàðáîêñèëàò, ïîëó÷àþò ýòèëîâûé ýôèð 1-{1-
(ýòèëîâûé ýôèð öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû)-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èëîêñè)öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå êðåìîâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 657(MH+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,35 (1H, ää, J=4,8 è 1,6 Ãö);
7,9 (2H, ì); 7,48 (3H, ì); 7,28 (1H, ää, J=7,7 è 4,8 Ãö); 7,24 (2H, ä, J=8,4 Ãö);
6,71 (1Í, ää, J=8,9 è 2,4 Ãö); 6,68 (1H, ñ); 6,64 (1H, ä, J=2,4 Ãö); 5,12 (1H, ää, J=
8,8 è 8,8 Hz); 4,13-4,03 (4H, ì); 3,66 (1H, ää, J=9,4 è 9,4 Ãö); 2,64-1,82 (13H, ì);
1,15 (3H, ò, J=7,1 Ãö); 0,94 (3H, ò, J=1,1 Ãö).

(e) 1-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1Í-ïèððîëî|2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-
èëîêñè)ïðîïàí-2-îí

Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 23(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-îë [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 14(a)] è õëîðàöåòîí, ïîëó÷àþò 1-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1Í-
ïèððîëî|2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-èëîêñè)ïðîïàí-2-îí â âèäå ïåíû áëåäíî-æåëòîãî
öâåòà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,35 (1H, ää); 7,93 (1H, ää); 7,62 (1H, ñ); 7,55 (2H, ä);
7,48 (1H, ä); 7,28 (3H, ì); 6,92 (2H, ì); 6,72 (1H, ñ); 4,70 (2H, ñ); 3,90 (3H, ñ);
2,28 (3H, ñ); 2,15 (3H, ñ).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 24
(a) (R)-3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-

èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-1,2-äèîë
Ðàñòâîð 2-[5-({R}-(-)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñîëàí-4-èëìåòîêñè)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë]-

1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [1,04 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 23(b)]
â ìåòàíîëå (20 ìë) îáðàáàòûâàþò õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé (20 ìë, 1Ì), çàòåì
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå è îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (2:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (380
ìã) â âèäå ïðîçðà÷íîãî ìàñëà. ÒÑÕ: RF=0,2 (ïåíòàí/ýòèëàöåòàò: 1/2). ÌÑ: 492 (MH+).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 24(a), íî èñïîëüçó  2-[5-({S}-(+)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñîëàí-4-èëìåòîêñè)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 23(a)], ïîëó÷àþò (S)-3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-1,2-äèîë â âèäå
ïðîçðà÷íîãî ìàñëà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,33 (1H, ää, 4,9, J=1,7 Ãö); 7,92 (1H, ää, J=
7,8 è 1,7 Ãö); 7,62 (1Í, ñ); 7,56 (2H, ä, J=8,8 Ãö); 7,45 (1H, ä, J=8,8 Ãö); 7,29
(1Í, ää, J=7,8 è 4,8 Ãö); 7,25 (2H, ä, J=8,1 Ãö); 6,96 (1Í, ä, J=2,3 Ãö); 6,92 (1H,
ää, J=8,8 è 2,3 Ãö); 6,75 (1Í, ñ); 4,93 (1H, ñ); 4,66 (1Í, ñ); 5,13 (1H, ä, J=5,13
Ãö); 3,88 (3H, ñ); 3,80 (2H, ä, J=5,9 Ãö); 3,46 (2H, ñ); 2,23 (3H, ñ).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 24(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-[5-({S}-(+)-2,2-äèìåòèë
[1,3]äèîêñîëàí-4-èëìåòîêñè)-6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 23(c)] ïîëó÷àþò (S)-3-{6-ìåòîêñè-1-
ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-èëîêñè}
ïðîïàí-1,2-äèîë â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 522 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A):
RT=8,15 ìèí.
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ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 25
2-[5-(2-ìåòîêñè-1-ìåòèëýòîêñè)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-

ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ðàñòâîð òðèôåíèëôîñôèíà (470 ìã) è äèèçîïðîïèëäèàçîäèêàðáîêñèëàòà (350 ìêë) â

áåçâîäíîì òîëóîëå (15 ìë) îáðàáàòûâàþò 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî
[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-îëîì [150 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 14(a)], çàòåì 1-
ìåòîêñè-2-ïðîïàíîëîì (150 ìêë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
òå÷åíèå 5 ÷àñîâ, çàòåì îõëàæäàþò è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (50 ìã) â âèäå ïðîçðà÷íîãî ìàñëà. ÒÑÕ: RF=0,65
(ïåíòàí/ýòèëàöåòàò: 1/1). ÌÑ: 480 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 26
N-ãèäðîêñè-1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-

èíäîë-5-êàðáîêñàìèäèí
Ðàñòâîð 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

êàðáîíèòðèëà [2,11 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(c)] â ýòàíîëå (150 ìë) ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå îáðàáàòûâàþò ãèäðîõëîðèäîì ãèäðîêñèëàìèíà (1,72 ã) è êàðáîíàòîì êàëè 
(3,43 ã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â àòìîñôåðå àçîòà â
òå÷åíèå 15 ÷àñîâ, çàòåì ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (2,8 ã) â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà òåìíî çåëåíîãî öâåòà. ÌÑ: 460 (MH+). ÂÝÆÕ
(ÑÏÎÑÎÁ A): RF=6,19 ìèí.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 27
2-[1-ìåòèë-5-(5-ìåòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èë]-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-

1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ê ñóñïåíçèè N-ãèäðîêñè-1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1H-èíäîë-5-êàðáîêñàìèäèíà [0,7 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 26] â òîëóîëå (30 ìë) ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò óêñóñíûé àíãèäðèä (0,467 ã).
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4,5 ÷àñà, çàòåì
ôèëüòðóþò. Ôèëüòðàò âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,32 ã) â
âèäå ìàñëà òåìíî-êðàñíîãî öâåòà, êîòîðîå èñïîëüçóþò íåìåäëåííî áåç äîïîëíèòåëüíîé
î÷èñòêè.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 28
2-(5-ãèäðîêñè-6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî

[2,3-b]ïèðèäèí
Ðàñòâîð 2-(5-áåíçèëîêñè-6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-

ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [6,26 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(e)] â àöåòîíèòðèëå (500 ìë)
îáðàáàòûâàþò éîäèäîì íàòðè  (4,38 ã), çàòåì òðèìåòèëñèëèëõëîðèäîì (3,17 ìë). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 40°C â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, çàòåì îáðàáàòûâàþò äîïîëíèòåëüíûìè
ïîðöè ìè éîäèäà íàòðèé (4,38 ã) è òðèìåòèëñèëèëõëîðèäà (3,17 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
ïðè 40°C â òå÷åíèå åùå 12 ÷àñîâ ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò. Îñòàòîê îáðàáàòûâàþò
âîäîé (200 ìë) è ñìåñü òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (200 ìë). Îáúåäèíåííûå
ýêñòðàêòû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàâøóþñ  ïåíó êîðè÷íåâîãî
öâåòà ðàñòèðàþò ñ ýòèëàöåòàòîì è äèèçîïðîïèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (3,04 ã) â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 211-
214°C. ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=9,30 ìèí.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 29
Ýòèëîâûé ýôèð 1-{6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-èëîêñè}öèêëîáóòàíêàðáîíîâîé êèñëîòû
Ãèäðèä íàòðè  (43 ìã, 60% äèñïåðñè  â ìèíåðàëüíîì ìàñëå) äîáàâë þò ê

ïåðåìåøèâàåìîìó ðàñòâîðó 2-(5-ãèäðîêñè-6-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [400 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 28(a)] â áåçâîäíîì
äèìåòèëôîðìàìèäå (20 ìë), â àòìîñôåðå àçîòà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ñìåñü
îñòàâë þò ïåðåìåøèâàòüñ  íà 1 ÷àñ, çàòåì îáðàáàòûâàþò ýòèë-1-
áðîìöèêëîáóòàíêàðáîêñèëàòîì (216 ìêë) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå íî÷è.
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Çàòåì äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíûå ïîðöèè ãèäðèäà íàòðè  (43 ìã, 60% äèñïåðñè  â
ìèíåðàëüíîì ìàñëå) è ýòèë 1-áðîìöèêëîáóòàíêàðáîêñèëàòà (216 ìêë), çàòåì ñìåñü
íàãðåâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Îõëàæäåííóþ ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò è
îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò âîäîé,
çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò.
Îñòàòîê æåëòîãî öâåòà ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (2:3, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (266
ìã) â âèäå æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ: 576 (MH+). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=11,07 ìèí.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 30
Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð [1-ìåòèë-3-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1H-èíäîë-5-èë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû, [0,3 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(f)]
â ìåòàíîëå (15 ìë) îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà êàëè  (5 í., 2 ìë), çàòåì
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò è
îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ âîäîé, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,2 ã) â âèäå
æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 263 (MH+). ÒÑÕ: RF=0,3 (ýòèëàöåòàò).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 31
Ìåòèëîâûé ýôèð 1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 1H-èíäîë-6-êàðáîíîâîé êèñëîòû (10 ã) â ìåòàíîëå (300 ìë) îáðàáàòûâàþò

êîíöåíòðèðîâàííîé ñåðíîé êèñëîòîé (0,5 ìë), çàòåì íàãðåâàþò íà ïàðîâîé áàíå â òå÷åíèå
10 ÷àñîâ. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó
íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì áèêàðáîíàòà íàòðè  (150 ìë) è äèõëîðìåòàíîì (150 ìë).
Âîäíûé ñëîé çàòåì ýêñòðàãèðóþò äâàæäû äèõëîðìåòàíîì (150 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà
(7:3, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (7,4 ã) â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 79-81°C. ÌÑ: 176 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 32
Äèìåòèë(6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èëìåòèë)àìèí
Ðàñòâîð äèìåòèëàìèíà â òåòðàãèäðîôóðàíå (0,5 ìë, 2,0Ì) ïðè 0°C îáðàáàòûâàþò

ëåä íîé óêñóñíîé êèñëîòîé (15 ìêë), çàòåì ôîðìàëüäåãèäîì (75 ìêë, 40% ðàñòâîð). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ïðè 0°C â òå÷åíèå 10 ìèí ñìåñü îáðàáàòûâàþò 6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèíîì [0,195 ã, ïðèìåð 2(c)] è çàòåì òåòðàãèäðîôóðàíîì (3 ìë), ÷òîáû îáåñïå÷èòü
ïîëíîå ðàñòâîðåíèå. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû, çàòåì ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå íî÷è, çàòåì ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì (5 ìë)
è çàòåì òðèæäû ýêñòðàãèðóþò õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé (5 ìë, 1 í.). ðÍ îáúåäèíåííûõ
êèñëîòíûõ ýêñòðàêòîâ äîâîä ò äî 6-7, äîáàâë   ðàñòâîð ãèäðîêñèäà êàëè  (5 í.).
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî áëåäíî-æåëòîãî öâåòà îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì ïðîìûâàþò
âîäîé è ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,16 ã) â âèäå áëåäíî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 191-192°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 33
Òðèìåòèë(6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èëìåòèë)àììîíèééîäèä
Ðàñòâîð äèìåòèë(6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èëìåòèë)àìèíà [5,1 ã,

ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 32] â ýòèëàöåòàòå (100 ìë) ïðè 0°C îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì
éîäìåòàíà (40 ìë) â ýòàíîëå (150 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 0°C â
òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Òâåðäûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì ïðîìûâàþò ýòèëàöåòàòîì (10
ìë) è çàòåì äèýòèëîâûì ýôèðîì (20 ìë), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â
âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (4,5 ã). Ò.ïë. 224-225°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 34
(6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)àöåòîíèòðèë
Ðàñòâîð öèàíèäà êàëè  (0,84 ã) â âîäå (20 ìë) áûñòðî äîáàâë þò ê ïåðåìåøèâàåìîìó

ðàñòâîðó òðèìåòèë(6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èëìåòèë)àììîíèééîäèäà [1,1 ã,

Ñòðàíèöà: 198

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 33] â äèìåòèëôîðìàìèäå (20 ìë) è ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 75°C â
òå÷åíèå 6 ÷àñîâ. Îõëàæäåííûé ðàñòâîð ðàçáàâë þò âîäîé (100 ìë) è âûïàâøåå â îñàäîê
òâåðäîå âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 247-248°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 35
(6-Ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)óêñóñíà  êèñëîòà
Ðàñòâîð (6-ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë)àöåòîíèòðèëà [70 ìã, ñðàâíèòåëüíûé

ïðèìåð 34] â ãèäðîêñèäå êàëè  (10Ì, 5 ìë) íàãðåâàþò ïðè 100°C â òå÷åíèå 1,5 ÷àñà.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò îõëàæäàòüñ , çàòåì ðàçáàâë þò âîäîé (25 ìë), çàòåì
ïîäêèñë þò äî pH 1, äîáàâë   êîíöåíòðèðîâàííóþ õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó.
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî áëåäíî-æåëòîãî öâåòà îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì ïðîìûâàþò
âîäîé è çàòåì ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (40 ìã) â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 276-277°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 36
1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-

êàðáàëüäåãèä.
Ê ðàñòâîðó 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-

èíäîë-5-êàðáîíèòðèëà [500 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(c)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (20 ìë)
ïðè 0°C äîáàâë þò äèèçîáóòèëàëþìèíèéãèäðèä (12 ìë, 1ì â òåòðàãèäðîôóðàíå) â
àòìîñôåðå àçîòà. Ïîëó÷åííûé ðàñòâîð îñòàâë þò çàòåì íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
çàòåì âûëèâàþò â âîäíûé ðàñòâîð 1í. õîëîäíîé õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû (20 ìë).
×åðåç 1 ÷àñ ñìåñü ïîäùåëà÷èâàþò íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè ,
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (40 ìë). Îðãàíè÷åñêèé ñëîé âûäåë þò è âîäíûé ñëîé äàëåå
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (2x20 ìë). Îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû îáúåäèí þò, ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå
(221 ìã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 188-189°C. ÌÑ: 430 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 37
Ýòèëîâûé ýôèð 3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-

1H-èíäîë-5-èë}àêðèëîâîé êèñëîòû
Òðèýòèëôîñôîíîàöåòàò (60 ìë) äîáàâë þò ïðè 0°C ê ñóñïåíçèè ãèäðèäà íàòðè  (22,4

ìã, 60% äèñïåðñè  â ìèíåðàëüíîì ìàñëå) â äèìåòîêñèýòàíå (3 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà, äîáàâë þò 1-ìåòèë-3-[1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-êàðáàëüäåãèä [120 ìã,
ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 36] â äèìåòîêñèýòàíå (2 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â
òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò çàòåì â âîäó è äâàæäû ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì (30 ìë). Çàòåì îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ïåðåä òåì êàê ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , è çàòåì
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (126 ìã) â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 159-162°C. ÌÑ: 500 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 38
(a) Ýòèëîâûé ýôèð 3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1H-èíäîë-5-èë}ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
Ê ñóñïåíçèè ýòèëîâîãî ýôèðà 3-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-èë}àêðèëîâîé êèñëîòû [100 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 37] â
òåõíè÷åñêîì ìåòèëèðîâàííîì ñïèðòå (25 ìë) äîáàâë þò ïàëëàäèé (15,7 ìã, 10% íà
àêòèâèðîâàííîì óãëå). Çàòåì ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàþò â àòìîñôåðå âîäîðîäà
â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü çàòåì ôèëüòðóþò ÷åðåç ñëîé öåëèòà è ôèëüòðàò
âûïàðèâàþò â âàêóóìå. Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî ðàñòèðàþò ñ âîäîé, ôèëüòðóþò è
ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (92 ìã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 280-282°C. ÌÑ: 502 (MH+).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 38(a) âûøå, íî èñïîëüçó  ýòèë 3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-
(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë}ïðîï-2-åíîíàò (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 47),
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ïîëó÷àþò ýòèë 3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîïèîíàò â
âèäå ñìîëèñòîãî îðàíæåâîãî âåùåñòâà, êîòîðîå èñïîëüçóþò íåïîñðåäñòâåííî â ñëåäóþùåé
ðåàêöèè. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,33 (1H, ñ); 8,17 (1H, ñ); 7,94 (1Í, ñ); 7,82 (1H, ä, J=
8,4 Ãö); 7,20 (1H, ä, J=8,4 Ãö); 7,03 (1H, ñ); 4,07 (2H, êâ, J=7,6 Ãö); 3,38 (2H, ò,
J=7,1 Ãö); 3,00 (2H, ò, J=7,1 Ãö); 2,70 (6H, ñ); 1,19 (3H, ò, J=7,1 Ãö).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 39
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí
Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 18, íî èñïîëüçó  2-(1-N-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-

ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-4-ìåòîêñè-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
(ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 40), ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=8,49 ìèí. ÌÑ:448 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 40
2-(1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë]-4-ìåòîêñè-1-(òîëóîë-4-

ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàìèíà (0,21 ìë) â òåòðàãèäðîôóðàíå (5 ìë),

ïðè -70°C è â àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (0,6 ìë,
2,5Ì) â òå÷åíèå 5 ìèí, ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó íèæå -65°C. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 1 ÷àñà ñìåñü äîáàâë þò ïðè -30°C ê ðàñòâîðó 4-ìåòîêñè-1-(1-
òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 41, 280 ìã) â
òåòðàãèäðîôóðàíå (10 ìë), ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó íèæå -25°C. Â òå÷åíèå 1
÷àñà ðàñòâîðó äàþò íàãðåòüñ  äî -15°C, ïîñëå ÷åãî äîáàâë þò ðàñòâîð õëîðèäà öèíêà â
òåòðàãèäðîôóðàíå (2,8 ìë, 0,5Ì), ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó íèæå -10°C. ×åðåç 30 ìèí
ðåàêöèîííóþ ñìåñü îáðàáàòûâàþò òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèåì [0] (54 ìã) è òðåò-
áóòèëîâûì ñëîæíûì ýôèðîì 3-áðîì-5-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 11(a), 152 ìã) è ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°C â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ,
çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (30 ìë). Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (3x25 ìë).
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (2x15 ìë),
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (45 ìã) â âèäå ïåíû áåëîãî öâåòà. ÒÑÕ RF=0,34
(ýòèëàöåòàò/ïåíòàí : 1/1). ÂÝÆÕ (ÑÏÎÑÎÁ A): RT=9,72 ìèí.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 41
4-Ìåòîêñè-1-(1-òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ñïîñîá A: Ñìåñü 4-íèòðî-1-(1-òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà

[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(b), 0,77 ã] è áåçâîäíîãî äèìåòèëôîðìàìèäà (25 ìë)
îáðàáàòûâàþò ìåòîêñèäîì íàòðè  (0,17 ã) è ïåðåìåøèâàþò ïðè 50°C â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ.
Çàòåì äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíóþ ïîðöèþ ìåòîêñèäà íàòðè  (0,085 ã) è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ, çàòåì äèìåòèëôîðìàìèä óäàë þò â âàêóóìå. Îñòàòîê
ðàñòâîð þò â ýòèëàöåòàòå (100 ìë) è ïðîìûâàþò ñìåñüþ âîäà/íàñûùåííûé ðàñòâîð ñîëè
(1/1, 60 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ÷àñòü ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò.
Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ýòèëàöåòàòîì è ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå êðåìîâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÂÝÆÕ: RT=9,73
ìèí. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,22 (1Í, ä, J=8,2 Ãö); 7,96 (2H, ä, J=9,4 Ãö); 7,71 (1H, ä,
J=3,5 Ãö); 7,39 (2H, ä, J=9,4 Ãö); 6,89 (1H, ä, J=8,2 Ãö); 6,72 (1H, ä, J=3,5 Ãö);
3,93 (3H, ñ); 2,30 (3H, ñ).

Ñïîñîá B: Ê 4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíó [2,3 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 64] â
àâòîêëàâå èç íåðæàâåþùåé ñòàëè äîáàâë þò ãèäðîêñèä íàòðè  (2 ã) è ìåòàíîë (40 ìë).
Àâòîêëàâ ãåðìåòèçèðóþò è íàãðåâàþò ïðè 170°C â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè 
äîáàâë þò âîäó (100 ìë) è ñìåñü íåéòðàëèçóþò, äîáàâë   èçáûòîê òàáëåòîê òâåðäîãî
äèîêñèäà óãëåðîäà (30 ã). Ïîñëå êîíöåíòðèðîâàíè  äî ñóñïåíçèè è ôèëüòðîâàíè  îñòàòîê
ïðîìûâàþò äâàæäû âîäîé (5 ìë), ïîëó÷à  4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ê ñìåñè 4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà (5,85 ã) â òîëóîëå
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(150 ìë) è âîäû (150 ìë) äîáàâë þò òàáëåòêè ãèäðîêñèäà êàëè  (2,5 ã), 4-
ìåòèëáåíçîëñóëüôîíèëõëîðèä (7,53 ã) è ãèäðîñóëüôàò òåòðà-í-áóòèëàììîíè  (0,02 ã).
Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 20 ÷àñîâ, çàòåì ÷åòûðå ðàçà
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû
êîíöåíòðèðóþò è çàòåì ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (35:65, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 42
4-Ôåíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ñóñïåíçèþ òåòðàôòîðáîðàòà 1-(2,6-äèìåòèë-1,4-äèãèäðîïèðèäèí-4-îí)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèíè  (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 43,1 ã) â òåòðàãèäðîôóðàíå (100 ìë) îáðàáàòûâàþò
ðàñòâîðîì ôåíèëìàãíèéáðîìèäà â òåòðàãèäðîôóðàíå (9,6 ìë, 1Ì), ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 72 ÷àñîâ ïåðåä äîáàâëåíèåì âîäû (100 ìë) è
òåòðàãèäðîôóðàí óäàë þò â âàêóóìå. Îñòàòîê ýêñòðàãèðóþò õëîðîôîðìîì (3x100 ìë) è
îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è âûïàðèâàþò.
Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è
ìåòàíîëà (99:1 îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (83 ìã) â âèäå
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 195(ÌÍ+). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,27 (1H, ä, J=4,1 Ãö);
7,78 (2H, ä, J=8,2 Ãö); 7,57 (3H, ì); 7,48 (1Í, ò, J=8,2 Ãö); 7,19 (1H, ä, J=3,5 Ãö); 6,60 (1H, ñ).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 43
Òåòðàôòîðáîðàò 1-(2,6-äèìåòèë-1,4-äèãèäðîïèðèäèí-4-îí)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíè 
Ñìåñü ýòèë O-2,4,6-òðèìåòèëñóëüôîíèëàöåòîãèäðîêñàìàòà (28,5 ã) â ïåðõëîðêèñëîòå

(160 ìë, 70%) ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì
äîáàâë þò äèõëîðìåòàí (30 ìë). Ñìåñü âûëèâàþò íà ñìåñü ëåä/âîäà (1 ëèòð) è áûñòðî
ýêñòðàãèðóþò òðèæäû äèõëîðìåòàíîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè
äâàæäû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (100 ìë) è ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè .
Çàòåì îðãàíè÷åñêóþ ÷àñòü ìåäëåííî äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà
(11,8 ã) â äèõëîðìåòàíå (100 ìë). Ïîñëå ôèëüòðîâàíè  ïîëó÷àþò 2,4,6-
òðèìåòèëôåíèëñóëüôîíàò 1-àìèíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíè , êîòîðûé èñïîëüçóþò
íåïîñðåäñòâåííî íà ñëåäóþùåé ñòàäèè.

Ñìåñü 2,4,6-òðèìåòèëôåíèëñóëüôîíàòà 1-àìèíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíè  (16,6 ã) è
3-àöåòèë-6-ìåòèë-2H-ïèðàí-2,4(3H)äèîíà (8,8 ã) â êîíöåíòðèðîâàííîé õëîðèñòîâîäîðîäíîé
êèñëîòå (40 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè êèïåíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ,
çàòåì îõëàæäàþò è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â ýòàíîëå (30 ìë),
ðàçáàâë þò ðàñòâîðîì òåòðàôòîðáîðíîé êèñëîòû â äèýòèëîâîì ýôèðå (54% îá./îá., 30 ìë)
è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ïîñëå ôèëüòðîâàíè 
ïîëó÷àþò óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (15,0 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
Ò.ïë. 247-248°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 9,24 (1H, ä, J=7,5 Ãö); 9,13 (Í, ä, J=7,5 Ãö);
8,08 (1Í, ä, J=4,2 Ãö); 7,93 (1H, ò, J=7,5 Ãö); 7,22 (1H, ä, J=4,2 Ãö); 6,83 (2H, ñ); 1,96 (6H, ñ).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 44
(a) äèìåòèë-1,1-äèêàðáîêñèëàò 3-[6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]

ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû
Ê ðàñòâîðó äèìåòèëìàëîíàòà (1,3 ã) â N-ìåòèëïèððîëèäèíîíå (30 ìë) ïðè 0°C â

àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò ãèäðèä íàòðè  (0,39 ã). ×åðåç 10 ìèí äîáàâë þò ðàñòâîð [6-
(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèäà [1,12 ã,
ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 45(a)], ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è
îñòàâë þò ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â âîäó (200
ìë) è òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:1, îá./îá.),
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0.5 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ
(CDCl3): δ 9,48 (1H, ñ); 8,42 (1H, ñ); 8,16 (1H, ñ); 7,64 (2H, ä, J=9,0 Ãö); 7,58 (2H,
ä, J=9,0 Ãö); 4,45 (1H, ò, J=8,2 Ãö); 3,63 (2H, ä, J=8,2 Ãö); 3,58 (6H, ñ); 1,40 (9H, ñ).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 44(a) âûøå, íî èñïîëüçó  [6-(4-(1-
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ìåòèë)ýòîêñè)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèä
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 45(b)], ïîëó÷àþò äèìåòèë-1,1-äèêàðáîêñèëàò 3-[6-(4-(1-
ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû â âèäå
áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 398 (MH+). 1Í ßÌÐ (CDCl3): δ 10,1 (øñ, 1H); 8,41 (ä,
1H, J=2,3 Ãö); 8,16 (ä, 1H, J=2,3 Ãö); 7,62 (ä, 2H, J=8,21 Ãö); 7,03 (ä, 2H, J=8,20
Ãö); 4,64 (ì, 1H); 4,45 (ò, 1H); 3,78 (ä, 1H); 3,60 (ñ, 6H); 1,41 (ä, 6H, J=4,41 Ãö).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 44(a) âûøå, íî èñïîëüçó  [6-(4-
ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèä [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 45(c)], ïîëó÷àþò äèìåòèë-1,1-äèêàðáîêñèëàò 3-[6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í
ßÌÐ ÄÌÑÎ 12,2 (ñ, 1H); 8,4 (ä, 1H); 8,2 (ä, 1H); 7,8 (ä, 2H); 7,4 (ä, 2Í); 4,4 (ò,
1H); 3,7 (ñ, 6H); 3,6 (ä, 2H). ÌÑ: 357(ÌÍ+).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 44(a) âûøå, íî èñïîëüçó  [6-(4-
ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèä
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 45(d)], ïîëó÷àþò äèìåòèë-1,1-äèêàðáîêñèëàò 3-[6-(4-
ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ïðîïèîíîâîé 1,1-äèêèñëîòû â âèäå íå
ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà ÌÑ: 369 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 45
(a) [6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèä
Ê ðàñòâîðó [6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèíà

[0,8 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 46(a)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (50 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà ïðè
40°C äîáàâë þò ìåòèëéîäèä (4,5 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ
è ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ òîëóîëîì (30 ìë) è ñóøàò â âàêóóìå,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå
èñïîëüçóþò íåìåäëåííî áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè â ñëåäóþùåé ðåàêöèè.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 45(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-(4-(1-
ìåòèë)ýòîêñè)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèí [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 46(b)], ïîëó÷àþò [6-(4-(1-ìåòèë)ýòîêñè)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]
ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèä â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðûé èñïîëüçóþò
íåìåäëåííî áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 45(a) âûøå, íî èñïîëüçó  [6-(4-
ôòîðôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
46(c)], ïîëó÷àþò 6-(4-ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]
ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèä â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ
13,0 (ñ, 1H); 8,5 (ä, 1H); 8,4 (ä, 1H); 7,7 (ä, 2H); 7,6 (ä, 2H); 3,1 (ä, 2H); 2,9 (ñ, 9H). ÌÑ: 285 (ÌÍ
+).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 45(a) âûøå, íî èñïîëüçó  [6-(4-
ìåòîêñèôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
46(d)], ïîëó÷àþò 6-(4-ìåòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]
ìåòèëòðèìåòèëàììîíèééîäèä â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 297 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 46
(a) [6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèí
Ê ðàñòâîðó äèìåòèëàìèíà (15 ìë 2M ðàñòâîðà â òåòðàãèäðîôóðàíå) è óêñóñíîé êèñëîòû

(0,45 ìë) ïðè 0°C äîáàâë þò  ôîðìàëüäåãèä (2,25 ìë, 40% âîäíûé ðàñòâîð). Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 10 ìèí. Äîáàâë þò ðàñòâîð 6-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [6,9 ã, ïðèìåð 1(w)] â òåòðàãèäðîôóðàíå (400 ìë) è ðåàêöèîííóþ
ñìåñü îñòàâë þò ïåðåìåøèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïðîìûâàþò ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè , íàñûùåííûì ðàñòâîðîì
ñîëè, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ òåòðàãèäðîôóðàíà è ìåòàíîëà (1:1,
îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,8 ã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 309 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá A): RÒ=1,93 ìèí.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 46(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-[4-(1-
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ìåòèë)ýòîêñèôåíèë]-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [ïðèìåð 1(aa)], ïîëó÷àþò 6-(4-(1-
ìåòèë)ýòîêñè)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèí â âèäå áåæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà.

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 46(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-(4-
ôòîðôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [ïðèìåð 1(ae)], ïîëó÷àþò [6-(4-ôòîðôåíèë-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèí â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,0 (ñ, 1H); 8,5 (ä, 1H); 8,2 (ä, 1H); 7,7 (ä, 2H);

7,6 (ä, 2H); 3,9 (ä, 2H); 2,9 (ñ, 6H). ÌÑ: 270(ÌÍ+).
(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 46(a) âûøå, íî èñïîëüçó  6-(4-

ìåòîêñèôåíèë)-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí [ïðèìåð 1(af)], ïîëó÷àþò [6-(4-ìåòîêñèôåíèë-5H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-7-èë]ìåòèëäèìåòèëàìèí â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 282 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 47
Ýòèë 3-[2-äèìåòèëàìèíî-5-(5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí-6-èë)ôåíèë]ïðîï-2-åíîíàò
Ê ðàñòâîðó 6-(3-áðîì-4-äèìåòèëàìèíî)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèíà [0,1 ã,

ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 48] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (10 ìë) â ðåàêòîð Øëåíêà
äîáàâë þò ýòèëàêðèëàò (0,25 ìë), àöåòàò ïàëëàäè  (II) (0,05 ã), òðè-(2-
ìåòèëôåíèë)ôîñôèí (0,07 ã) è òðèáóòèëàìèí (0,8 ã). Ðåàêòîð ãåðìåòèçèðóþò è íàãðåâàþò
ïðè 95°C â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ, çàòåì îñòàâë þò âûñòàèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå åùå 24 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ãàñ ò âîäîé (150 ìë) è ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì (100 ìë), ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè è ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè . Ïîñëå êîíöåíòðèðîâàíè  â âàêóóìå ïîëó÷åííóþ ñìîëó îðàíæåâîãî öâåòà ðàñòèðàþò
ñ òîëóîëîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (0,04 ã). ÒÑÕ: RF=0,46 (ýòèëàöåòàò). 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 12,40 (1Í, ñ); 8,38
(1H, ñ); 8,34 (1H, ñ); 8,02 (1H, ä, J=8,6 Ãö); 7,89 (1Í, ä, J=16,5 Ãö); 7,22 (1H, ä,
J=8,6 Ãö); 7,19 (1H, ñ); 6,81 (1H, ä, J=16,5 Ãö); 4,23 (2H, êâ, J=7,1 Ãö); 2,78 (6H,
ñ); 1,30 (3H, ò, J=7,1 Ãö).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 48
6-(3-áðîì-4-äèìåòèëàìèíî)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí
Ê ïåðåìåøèâàåìîìó ðàñòâîðó 4-(äèìåòèëàìèíî)áåíçîíèòðèëà (2,19 ã) â õëîðîôîðìå (15

ìë) äîáàâë þò ïèðèäèí (1,2 ìë) è ïî êàïë ì â òå÷åíèå 45 ìèíóò ðàñòâîð áðîìà (0,75 ìë)
â õëîðîôîðìå (15 ìë). Ïîñëå çàâåðøåíè  äîáàâëåíè  ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå åùå
30 ìèí. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò äèõëîðìåòàíîì, ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè è âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  3-áðîì-4-äèìåòèëàìèíîáåíçîíèòðèë â âèäå
æåëòîãî ìàñëà, êîòîðîå ðàñòâîð þò â òåòðàãèäðîôóðàíå (25 ìë). Òåì âðåìåíåì
ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàìèíà (2,7 ìë) â òåòðàãèäðîôóðàíå (50 ìë)
ïðè -15°C è â àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (7,70 ìë,
2,5Ì) â òå÷åíèå 30 ìèí, ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó íèæå -10°C. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 30 ìèíóò ñìåñü îáðàáàòûâàþò ìåòèëïèðàçèíîì (1,21 ã) â
òå÷åíèå 15 ìèí, çàòåì ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Â òå÷åíèå 1 ÷àñà äîáàâë þò
ðàñòâîð 3-áðîì-4-(äèìåòèëàìèíî)áåíçîíèòðèëà, ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó íèæå -10°C.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ,
çàòåì îñòàâë þò âûñòàèâàòüñ  â òå÷åíèå íî÷è, çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (10 ìë).
Òåòðàãèäðîôóðàí óäàë þò â âàêóóìå, ïîëó÷åííóþ ñìåñü îáðàáàòûâàþò ñìåñüþ âîäû è
ýòèëàöåòàòà (1:1 îá./îá.) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèí. Ïîëó÷åííûé îñàäîê
îòôèëüòðîâûâàþò è ïðîìûâàþò ñìåñüþ âîäà/ýòèëàöåòàò (1:1 îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà(1,0 ã). ÒÑÕ: RF=0,41 (ýòèëàöåòàò).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 49
6-(3-òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëèëîêñè-4-ìåòîêñè)ôåíèë-5H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðàçèí
Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàìèíà (3,6 ìë) â òåòðàãèäðîôóðàíå (133 ìë)

ïðè -15°C è â àòìîñôåðå àçîòà, îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (11,21
ìë, 2,5Ì) â òå÷åíèå 30 ìèí, ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó íèæå -10°C. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 30 ìèíóò ñìåñü îáðàáàòûâàþò ìåòèëïèðàçèíîì (2,04 ã) â

Ñòðàíèöà: 203

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 880 C2

òå÷åíèå 15 ìèí, çàòåì ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà è çàòåì îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì 3-
òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëèëîêñè-4-ìåòîêñèáåíçîíèòðèëà (5,7 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 50) â
òåòðàãèäðîôóðàíå (20 ìë) â òå÷åíèå 1 ÷àñà, ïîääåðæèâà  òåìïåðàòóðó íèæå -10°C.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ,
çàòåì îñòàâë þò âûñòàèâàòüñ  â òå÷åíèå íî÷è, çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (10 ìë).
Òåòðàãèäðîôóðàí óäàë þò â âàêóóìå è ïîëó÷åííóþ ñìåñü ðàñïðåäåë þò ìåæäó
ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Äâà ñëî  ðàçäåë þò è âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì.
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è
ìåòàíîëà (32:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,62 ã) â âèäå
æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå èñïîëüçóþò íåïîñðåäñòâåííî íà
ñëåäóþùåé ñòàäèè. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,12 (1H, ñ); 7,96 (1H, ñ); 7,44 (1H, ä, J=8,2
Ãö); 7,33 (1H, ñ); 6,93 (1H, ä, J=8,2 Ãö); 6,84 (1Í, ñ); 3,63 (3H, ñ); 0,82 (9H, ñ); 0,01 (6H, ñ).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 50
3-òðåò-áóòèëäèìåòèëñèëèëîêñè-4-ìåòîêñèáåíçîíèòðèë
Ðàñòâîð èçîâàíèëèíà (10,0 ã) â äèìåòèëôîðìàìèäå (100 ìë) îáðàáàòûâàþò

ãèäðîêñèëàìèíãèäðîõëîðèäîì (9,14 ã) è êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 1
÷àñà. Äèìåòèëôîðìàìèä óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò
ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé. Âîäíóþ ôðàêöèþ ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì è
îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå, ïîëó÷à  òâåðäîå âåùåñòâî êîðè÷íåâîãî öâåòà, êîòîðîå ðàñòâîð þò â
òåòðàãèäðîôóðàíå (200 ìë). Ïîñëå îáðàáîòêè ãèäðèäîì íàòðè  (2,8 ã) ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Äîáàâë þò ðàñòâîð òðåò-
áóòèëäèìåòèëñèëèëõëîðèäà (10,9 ã) â òåòðàãèäðîôóðàíå (50 ìë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
àòìîñôåðå àçîòà â òå÷åíèå íî÷è. Ñìåñü ðàñïðåäåë þò ìåæäó âîäîé è äèýòèëîâûì ýôèðîì.
Îðãàíè÷åñêèé ýêñòðàêò ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè , êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ïåíòàíà è äèõëîðìåòàíà
(1:3, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (14,7 ã) â âèäå áåñöâåòíîãî
ìàñëà, êîòîðîå èñïîëüçóþò íåìåäëåííî â ñëåäóþùåé ðåàêöèè. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 7,30
(1H, ä, J=8,0 Ãö); 7,11 (1H, ñ); 7,01 (1Í, ñ); 3,70 (3H, ñ); 0,81 (9H, ñ); 0,01 (6H, ñ).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 51
4-(1-ìåòèë)ýòîêñèáåíçîíèòðèë
Ðàñòâîð 4-öèàíîáåíçîëà (1 ã) â ãåêñàìåòèëåíòåòðàìèíå (10 ìë) ïåðåìåøèâàþò ïðè

êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå äî ðàñòâîðåíè . Çàòåì äîáàâë þò 25% âîäíûé ãèäðîêñèä íàòðè 
(2,7 ìë) è ïîëó÷åííûé ðàñòâîð ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30
ìèíóò. Ïî êàïë ì äîáàâë þò 1-ìåòèëýòèëéîäèä (5,71 ã) è ïîëó÷åííûé ðàñòâîð
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ, çàòåì âûëèâàþò â âîäó (30
ìë). Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò òðèæäû ýòèëàöåòàòîì (30 ìë) è îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå
ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò âîäîé, çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,2 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÌÑ: 162 (MH+). 1Í ßÌÐ
[(CD3)2SO]: δ 7,58 (ä, 2H, J=8,12 Ãö); 6,84 (ä, 2H, J=8,12 Ãö); 4,62 (ì, 1H); 1,38 (ä,
6H, J=5,4 Ãö).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 52
1H-5-öèàíî-1-ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)èìèäàçîë
Ðàñòâîð 1H-1-ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)èìèäàçîë-5-êàðáîêñàëüäåãèäà (0,76 ã) [ñðàâíèòåëüíûé

ïðèìåð 53(a)] â äèìåòèëôîðìàìèäå (15 ìë) îáðàáàòûâàþò ãèäðîêñèëàìèíãèäðîõëîðèäîì
(0,68 ã). Ñìåñü êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ, îõëàæäàþò äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è âûëèâàþò â âîäó. Äîáàâë þò ýòèëàöåòàò è îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è
âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,47 ã) â âèäå áåæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè. Ò.ïë. 115°C. ÌÑ: 154
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(MH+).
ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 53
(a) 1H-1-ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)èìèäàçîë-5-êàðáîêñàëüäåãèä
Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð 1H-1-ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)èìèäàçîë-5-èëìåòàíîëà (8,1 ã)

[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 54] è äèîêñèä ìàðãàíöà (28,97 ã) â äèõëîðìåòàíå (160 ìë)
êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 7 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ôèëüòðóþò ÷åðåç ñëîé öåëèòà. Äèõëîðìåòàí âûïàðèâàþò,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (6,61 ã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà,
êîòîðîå èñïîëüçóþò íåìåäëåííî â ñëåäóþùåé ðåàêöèè.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 53(a) âûøå, íî èñïîëüçó  1-ìåòèë-5-
ôåíèëïèðàçîë-3-èëìåòàíîë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 66], ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-5-
ôåíèëïèðàçîë-3-êàðáàëüäåãèä. Ò.ïë. 106-108°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 54
1H-1-ìåòèë-2-(ìåòèëòèî)èìèäàçîë-5-èëìåòàíîë
Ê ïåðåìåøèâàåìîé ñóñïåíçèè 1H-1-ìåòèë-2-(òèî)èìèäàçîë-5-èëìåòàíîëà (5 ã)

[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 55] â ìåòàíîëå (500 ìë) ïî êàïë ì äîáàâë þò ðàñòâîð ãèäðîêñèäà
íàòðè  (36 ìë) ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 10 ìèí. Ïî êàïë ì äîáàâë þò éîäìåòàí è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå 12 ÷àñîâ. Ïîñëå âûïàðèâàíè  ìåòàíîëà îñòàòîê ðàñòâîð þò â
äèõëîðìåòàíå è äîáàâë þò âîäó. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò âîäîé, íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê êðèñòàëëèçóþò èç
ýôèðà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (4,3 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 51°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 55
1H-1-ìåòèë-2-(òèî)èìèäàçîë-5-èëìåòàíîë
Ñìåñü 12,8 ã äèìåðà äèãèäðîêñèàöåòîíà, 20,7 ã òèîöèàíàòà êàëè  è 12,4 ã ìåòèëàìèíà

äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 16 ìë óêñóñíîé êèñëîòû è 100 ìë áóòàíîëà. Ïîëó÷åííóþ ñìåñü
áåëîãî öâåòà ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 70 ÷àñîâ, ïîñëå ÷åãî åå ñóñïåíäèðóþò â 50 ìë âîäû
è ôèëüòðóþò. Òâåðäóþ ÷àñòü ïðîìûâàþò âîäîé (60 ìë), çàòåì äèýòèëîâûì ýôèðîì (60 ìë)
è ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (16 ã) â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 204°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 56
(a) 3-öèàíî-1-ìåòèë-1Í-èíäàçîë
Ãèäðèä íàòðè  (0,37 ã, 60% äèñïåðñè  â ìèíåðàëüíîì ìàñëå) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 3-

öèàíî-1H-èíäàçîëà (1,20 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 57) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (30
ìë) â àòìîñôåðå àçîòà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ñìåñü îñòàâë þò ïåðåìåøèâàòüñ  â
òå÷åíèå 1 ÷àñà, çàòåì îáðàáàòûâàþò ìåòèëéîäèäîì (0,85 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò çàòåì â ñìåñü ëåä/âîäà (15
ìë). Âûïàâøóþ â îñàäîê òâåðäóþ ÷àñòü îòôèëüòðîâûâàþò, çàòåì ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì
ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,80 ã) â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 73°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 7,91 (ì, 2H); 7,60 (ò, 1H); 7,42 (ò, 1H);
4,21 (ñ, 3H).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 56(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-öèàíî-4-
ôåíèë-1H-ïèððîë [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 58], ïîëó÷àþò 3-öèàíî-1-ìåòèë-4-ôåíèë-1H-
ïèððîë.

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 56(a) âûøå, íî èñïîëüçó  2-ôåíèë-1H-
ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë [ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó I.A, Benages et al., J. Org.
Chem. (1978), 43(22), 4273-6], ïîëó÷àþò 1-ìåòèë-2-ôåíèë-1Í-ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë â
âèäå ìàñëà ðîçîâîãî öâåòà. ÒÑÕ: RF=0,86 (ýòèëàöåòàò/äèõëîðìåòàí, 1:1).

(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 56(a) âûøå, íî èñïîëüçó  5-ìåòèë-1H-
ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë [ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó A. Padwa et al., J. Am. Chem.
Soc. (1986), 108(21), 6739-46], ïîëó÷àþò 1,5-äèìåòèë-1Í-ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 54°C. ÒÑÕ: RF=0,50 (ýòèëàöåòàò/öèêëîãåêñàí, 1:1).

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 56(a), íî èñïîëüçó  4-ìåòèë-1H-
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ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë [ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó A. R. Katritzky et al,
Heterocycles (1997), 44, 67-70], ïîëó÷àþò 1,4-äèìåòèë-1H-ïèððîë-3-êàðáîíèòðèë â âèäå
æåëòîãî ìàñëà. ÒÑÕ: RF=0,64 (ýòèëàöåòàò/öèêëîãåêñàí, 1:1).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 57
3-öèàíî-1Í-èíäàçîë
Ðàñòâîð o-àìèíîáåíçèëöèàíèäà (0,5 ã) â 1í. âîäíîé õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòå (9,6

ìë) îáðàáàòûâàþò 1í. âîäíûì ðàñòâîðîì íèòðèòà íàòðè  (3,85 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ìèí ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò. Òâåðäóþ
÷àñòü ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàþò èç ýòàíîëà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,4
ã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 138-140°C. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 7,89 (ä, 1H,
J=7,7 Ãö); 7,76 (ä, 1H, J=7,9 Ãö); 7,48 (ò, 1H); 7,41 (ò, Í).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 58
3-öèàíî-4-ôåíèë-1H-ïèððîë
Ðàñòâîð öèííàìîíèòðèëà (16,53 ã) è (ïàðàòîëóîëñóëüôîíèë)ìåòèëèçîöèàíèäà (25 ã) â

ñìåñè ýôèðà è äèìåòèëñóëüôîêñèäà (450 ìë, 2:1) äîáàâë þò ïî êàïë ì ê ïåðåìåøèâàåìîé
ñóñïåíçèè ãèäðèäà íàòðè  (6,14 ã, 60% äèñïåðñè  â ìèíåðàëüíîì ìàñëå) â ýôèðå (50 ìë).
Ïðîèñõîäèò ýêçîòåðìè÷åñêà  ðåàêöè . Ðåàêöèîííóþ ñìåñü çàòåì ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì ðàçáàâë þò âîäîé (500 ìë) è ñìåñü
òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýôèðîì (250 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò õðîìàòîãðàôèè íà ôèëüòðå íà ñëîå äèîêñèäà êðåìíè , ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1 ë, 1:4, îá./îá.), à çàòåì ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (2 ë,
2:3, îá./îá.). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå íóæíîå âåùåñòâî, âûïàðèâàþò è îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò
â ïåíòàíå (500 ìë) ïðè ïåðåìåøèâàíèè, çàòåì ôèëüòðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 120-122°C. ÌÑ: 167 (MH+).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 59
4-Ïèðàçèíèë-1-áóòåí
Ðàñòâîð ëèòèéäèèçîïðîïèëàìèíà [ïîëó÷åííûé èç ðàñòâîðà áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (100

ìë, 2,5Ì) è äèèçîïðîïèëàìèíà (25,3 ã) ïðè -35°C] îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì 2-
ìåòèëïèðàçèíà (23,5 ã) â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (300 ìë) ïðè -20°C. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè -20°C â òå÷åíèå 1 ÷àñà, çàòåì îõëàæäàþò äî -78°C è îáðàáàòûâàþò
ðàñòâîðîì àëëèëáðîìèäà (30,8 ã) â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (300 ìë). Ñìåñü
íàãðåâàþò äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàþò ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2
÷àñîâ, çàòåì îñòàâë þò íà íî÷ü è çàòåì îáðàáàòûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì õëîðèäà
àììîíè  (50 ìë), çàòåì âîäîé (200 ìë). Çàòåì ñìåñü äâàæäû ýêñòðàãèðóþò ýôèðîì (200
ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïåðåãîí þò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (22 ã) â âèäå áåñöâåòíîãî ìàñëà.
Ò. êèïåíè  70°C/1 ìì ðò.ñò.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 60
2-[5-(ïèðèäèí-4-èë)-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí
Ñìåñü 2-[5-(1-áåíçèëîêñèêàðáîíèë-1,2,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-1-ìåòèë]-1Í-èíäîë-

3-èë]-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà (1,7 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
61), ýòàíîëà (53 ìë) è ïàëëàäè -íà-óãëåðîäå (0,35 ã) ïåðåìåøèâàþò â ïðèñóòñòâèè
âîäîðîäà â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ, çàòåì îñòàâë þò âûñòàèâàòüñ  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå íî÷è. ×åðåç äåíü äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíîå êîëè÷åñòâî ïàëëàäè -íà-óãëåðîäå
(0,18 ã, 10%) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â ïðèñóòñòâèè âîäîðîäà â òå÷åíèå åùå 8
÷àñîâ. Ïîñëå ñòî íè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 äíåé ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ôèëüòðóþò ÷åðåç Hyflo è ôèëüòðîâàëüíóþ ëåïåøêó õîðîøî ïðîìûâàþò ýòàíîëîì.
Îáúåäèíåííûå ôèëüòðàò è ïðîìûâíûå ôðàêöèè îáðàáàòûâàþò, èñïîëüçó  ïàëëàäèé-íà-
óãëåðîäå (0,35 ã), è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â ïðèñóòñòâèè âîäîðîäà. Ñìåñü ôèëüòðóþò ÷åðåç
Hyflo è îñàäîê íà ôèëüòðå õîðîøî ïðîìûâàþò ýòàíîëîì. Îáúåäèíåííûå ôèëüòðàò è
ïðîìûâíûå ôðàêöèè âûïàðèâàþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (4:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
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çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 82-85°C.
ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 61
2-[5-(1-áåíçèëîêñèêàðáîíèë-1,2,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë]-1-

(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ñìåñü áåíçèë 1-[3,6-äèãèäðî-4-(4,4,5,5-òåòðàìåòèë-1,3,2-äèîêñàáîðîëàí-2-èë]

(2H)ïèðèäèíêàðáîêñèëàòà (2 ã, ïîëó÷åí ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó P.Eastwood, Tetrahedron
Letters, 2000, 41, pages 3705-3708), äèõëîð[1,1'-áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåí]ïàëëàäè 
[II] (0,25 ã) è êàðáîíàòà êàëè  (2,42 ã) â àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì
ñëîæíîãî 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-
èëîâîãî ýôèðà òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [1,6 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(a)] â
äèìåòèëôîðìàìèäå (76 ìë). Ñìåñü íàãðåâàþò ïðè 80°C â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ (ïî äàííûì ÒÑÕ
èñõîäíîå âåùåñòâî âñå åùå ïðèñóòñòâóåò), çàòåì îáðàáàòûâàþò äîïîëíèòåëüíûì
êîëè÷åñòâîì ñëîæíîãî 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-
1H-èíäîë-5-èëîâîãî ýôèðà òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû (0,15 ã), çàòåì íàãðåâàþò
ïðè òåìïåðàòóðå êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ è çàòåì îñòàâë þò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå íî÷è. Äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíîå êîëè÷åñòâî
ñëîæíîãî 1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-
èëîâîãî ýôèðà òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [0,15 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(a)] è
ñìåñü íàãðåâàþò ïðè òåìïåðàòóðå êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå åùå 4
÷àñîâ, çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è âîäîé è âîäíûé
ñëîé òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (50 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôàçû
ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè, çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì
âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
â çêîé æèäêîñòè ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî öâåòà, êîòîðóþ èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé
î÷èñòêè.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 62
(a) 2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë
Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð äèèçîïðîïèëàìèíà (0,38 ìë) â òåòðàãèäðîôóðàíå (7 ìë),

ïðè -70°C è â àòìîñôåðå àçîòà, îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì í-áóòèëëèòè  â ãåêñàíàõ (1,06
ìë, 2,5Ì) â òå÷åíèå 5 ìèí, ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó íèæå -65°C. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 20 ìèí ñìåñü ïðè -70°C äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà (0,65 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 63)
â òåòðàãèäðîôóðàíå (15 ìë) è ïåðåìåøèâàþò ïðè -70°C â òå÷åíèå 45 ìèí. Çàòåì äîáàâë þò
ðàñòâîð éîäà (0,9 ã) â òåòðàãèäðîôóðàíå (10 ìë) ïðè -70°C. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò
íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 1 ÷àñà è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 18
÷àñîâ, çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (10 ìë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàþò â âàêóóìå è
îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (75 ìë) è âîäîé (50 ìë). Íåðàñòâîðèìîå
âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò ýôèðîì è ñóøàò â âàêóóìå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,45 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ôèëüòðàò îòäåë þò è
îðãàíè÷åñêóþ ÷àñòü ïðîìûâàþò ïîñëåäîâàòåëüíî íàñûùåííûì ðàñòâîðîì òèîñóëüôàòà
íàòðè  (2x30 ìë), âîäîé (30 ìë) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (30 ìë), ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì íàòðè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à 
äîïîëíèòåëüíîå êîëè÷åñòâî óêàçàííîãî â çàãîëîâêå ñîåäèíåíè  (0,25 ã) â âèäå êðåìîâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ RF=0,43 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí 1:1). ÌÑ: 424 (MH+).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a), íî èñïîëüçó  4-õëîð-1-(òîëóîë-
4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(c)], ïîëó÷àþò 4-õëîð-2-
éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå íå ñîâñåì áåëîé ïåíû. ÌÑ:
432 (MH+). 1Í ßÌÐ (CDCl3): δ 8,25 (ä, 1H), 8,05 (ä, 2H), 7,3 (ä, 2H), 7,15 (ä, 1H),
7,1 (ñ, 1H), 2,4 (ñ, 3H).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a), íî èñïîëüçó  5-ôåíèë-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67], ïîëó÷àþò 2-
éîä-5-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî
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òâåðäîãî âåùåñòâà.
(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a), íî èñïîëüçó  4-ôåíèë-1-

(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(e)], ïîëó÷àþò 2-
éîä-4-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 8,43 (1H, ä, J=4,5 Ãö); 8,04 (2H, ä, J=8,2 Hz); 7,98
(1H, ä, J=4,5 Ãö); 7,69 (2H, ää, J=7,2, 1,9 Ãö); 7,56 (2H, òò, J=7,2, 1,9 Ãö); 7,44
(2H, ä, J=8,2 Ãö); 7,42 (1H, ä, J=5,0 Ãö), 6,92 (1H, ä, J=4,0 Ãö), êîòîðîå èñïîëüçóþò
áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a), íî èñïîëüçó  òðåò-áóòèëîâûé
ýôèð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(f)], ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (1:4, îá./îá.), ïîëó÷àþò òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-éîä-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû, â âèäå òåìíîãî
ìàñëà. ÌÑ: 499 (MH+).

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a), íî èñïîëüçó  4-(ïèðèäèí-3-èë)-
1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(g)], ïîëó÷àþò
2-éîä-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå èñïîëüçóþò áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a) âûøå, íî èñïîëüçó  3-ìåòèë-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(h)], ïîëó÷àþò 2-
éîä-3-ìåòèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ò.ïë. 175°C. ÒÑÕ: RF=0,69 (ýòèëàöåòàò/öèêëîãåêñàí, 1:1).

(h) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-(3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 9(i)], ïîëó÷àþò 4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë]-2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-
ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 166-167°C. ÌÑ: 494 (MH+).

(i) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 62(a) âûøå, íî èñïîëüçó  4-ìåòîêñè-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 41], ïîëó÷àþò 2-
éîä-4-ìåòîêñè-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÌÑ: 429 (MH+).ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C) RT=4,74 ìèí.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 63
1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë
Ñìåñü òåòðàôòîðáîðàòà 1-(2,6-äèìåòèë-1,4-äèãèäðîïèðèäèí-4-îí)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèíè  (ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 43, 5,0 ã) è âîäû (80 ìë) îáðàáàòûâàþò íàñûùåííûì
âîäíûì ðàñòâîðîì öèàíèäà êàëè  (25 ìë) è ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 48 ÷àñîâ. Äîáàâë þò ðàñòâîð òîëóîë-4-ñóëüôîíèëõëîðèäà (2,9 ã) â òîëóîëå (100
ìë), ðàñòâîð ãèäðîêñèäà íàòðè  (4,0 ã) â âîäå (10 ìë) è ãèäðîñóëüôàòà
òåòðàáóòèëàììîíè  (0,05 ã) è ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 72
÷àñîâ. Ñìåñü ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò è ðàçäåë þò. Âîäíûé ñëîé òðèæäû ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì (50 ìë) è îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè ïðîìûâàþò âîäîé (50 ìë),
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (50 ìë), ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò â
âàêóóìå. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ
ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (3/7, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,1
ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,60 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí, 3:7); 1Í ßÌÐ
[(CD3)2SO]: δ 8,54 (1Í, ä, J=4,7 Ãö); 8,08 (2H, ä, J=8,2 Ãö); 7,95 (1H, ä, J=3,6 Ãö);
7,44 (1H, ä, J=4,3 Ãö); 7,31 (2H, ä, J=8,2 Ãö); 6,82 (1H, ä, J=3,3 Ãö); 2,39 (3H, ñ);
è 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë (0,13 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÒÑÕ RF=0,24 (ýòèëàöåòàò/ãåïòàí 3:7); 1Í ßÌÐ [(CD3)2SO]: δ 10,19 (1H, ñ); 8,44 (1H, ä, J=
4,6 Ãö); 7,59 (1H, ì); 7,40 (1H, ä, J=4,6 Ãö); 6,78 (1H, ì).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 64
4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-N-îêñèä (10,0 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 65) â îêñèõëîðèäà

ôîñôîðà (75 ìë) êèï ò ò ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ. Èçáûòîê
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îêñèõëîðèäà ôîñôîðà âûïàðèâàþò è îñòàòîê ïîìåùàþò â âîäó, ðÍ ðàñòâîðà äîâîä ò äî 8-
9. Ïîëó÷åííûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò è ñóøàò íà âîçäóõå, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (10,2 ã). ÌÑ: 152
(MH+). 1Í ßÌÐ (CDCl3): δ 8,2 (ä, 1H); 7,5 (ä, 1H); 7,2 (ä, 2H); 6,6 (ä, 2H).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 65
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-N-îêñèä
Ðàñòâîð 3-õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòû (224,3 ã) â äèõëîðìåòàíå (1500 ìë) îõëàæäàþò

äî 0°C. Ê ðàñòâîðó ïî êàïë ì äîáàâë þò 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí (59,1 ã) â
äèõëîðìåòàíå (500 ìë) â òå÷åíèå 30 ìèí. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà. Ðàñòâîð êîíöåíòðèðóþò, ðàçáàâë þò ìåòàíîëîì
(1500 ìë) è îáðàáàòûâàþò 10% ðàñòâîðîì êàðáîíàòà êàëè  â âîäå (300 ìë). Ñóñïåíçèþ
ôèëüòðóþò è ôèëüòðàò óïàðèâàþò äîñóõà. Îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôè÷åñêè íà
íåéòðàëüíîì îêñèäå àëþìèíè , èñïîëüçó  20% ìåòàíîë â äèõëîðìåòàíå, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (47,0 ã).
ÌÑ: 135 (MH+). 1Í ßÌÐ (CDCl3): δ 13,1 (ñ, 1H); 8,2 (ä, 1H); 7,65 (ä, 1H); 7,4 (ä, 1H);
7,0 (ì, 1H); 6,55 (ä, 1H).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 66
1-ìåòèë-5-ôåíèëïèðàçîë-3-èëìåòàíîë
Ïåðåìåøèâàåìóþ ñóñïåíçèþ áîðãèäðèäà íàòðè  (1,28 ã) â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå

(80 ìë) îáðàáàòûâàþò õëîðèäîì êàëüöè  (1,88 ã). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷àñà,
çàòåì îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ýòèë 1-ìåòèë-5-ôåíèëïèðàçîë-3-èëêàðáîêñèëàòà (5,2 ã,
ïîëó÷åííîãî ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó Martins et al., J. Heterocycl. Chem. (1999),
36(1), 217-220) â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (40 ìë). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 äíåé è ïðè òåìïåðàòóðå êèïåíè  ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ ñìåñü îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè  (50
ìë, 1 í.). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà, çàòåì
âûïàðèâàþò äë  óäàëåíè  îðãàíè÷åñêèõ ðàñòâîðèòåëåé è çàòåì òðèæäû ýêñòðàãèðóþò
äèõëîðìåòàíîì (140 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò âîäîé, çàòåì ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå
áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 95-99°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 67
(a) 5-ôåíèë-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ñìåñü ôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû (1,74 ã), 5-áðîì-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèíà ( 5ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(d)], (òåòðàêèñ)òðèôåíèëôîñôèíïàëëàäè [0]
(0,49 ã) è íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà áèêàðáîíàòà íàòðè  (133 ìë) è
äèìåòèëôîðìàìèäà (266 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà íàãðåâàþò ïðè òåìïåðàòóðå êèïåíè  ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå íî÷è. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò ÷åðåç Hyflo è
çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (50 ìë) è âîäîé (25 ìë) è
âîäíûé ñëîé ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (25 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôàçû
ïðîìûâàþò âîäîé (25 ìë), çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (20 ìë), çàòåì ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ïåíòàíà è ýôèðà (1;1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 151-152°C. ÌÑ: 335 (MH+).

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 67(a), íî èñïîëüçóþò 1-òðåò-
áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-áîðîíîâóþ êèñëîòó [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
74(b)] è òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-
êàðáîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(e)] è ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ãåïòàíà (3:7, îá./îá.), ïîëó÷àþò òðåò-
áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû â âèäå æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ: 518 (MH+).

(c) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 67(a), íî èñïîëüçó  ïèðèäèí-3-
áîðîíîâóþ êèñëîòó è ñëîæíûé 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èëîâûé ýôèð
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(c)], ïîëó÷àþò 4-(ïèðèäèí-3-
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èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ò.ïë. 162-163°C. ÌÑ: 196

(MH+).
(d) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 67(a), íî èñïîëüçó  1-òðåò-

áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-áîðîíîâóþ êèñëîòó [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
74(b)] è 2-éîä-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(f)] è ïîäâåðãà  íåî÷èùåííûé ïðîäóêò õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-
èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå æåëòîãî ìàñëà. ÌÑ: 495
(MH+).

(e) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 67(a), íî èñïîëüçó  1-òðåò-
áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-áîðîíîâóþ êèñëîòó [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð
74(b)] è 2-éîä-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë
[ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 62(a)] è ïîäâåðãà  íåî÷èùåííûé ïðîäóêò õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷àþò 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà çåëåíî-
êîðè÷íåâîãî öâåòà. ÌÑ: 443 (MH+).

(f) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 67(a), íî èñïîëüçó  ñìåñü 1-òðåò-
áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-áîðîíîâîé êèñëîòû è 1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-
5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-2-áîðîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 74(a)] è ñëîæíûé 1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èëîâûé ýôèð
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 71], ïîëó÷àþò ñìåñü 2-(1-N-
òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-
b]ïèðèäèíà è 2-(1-N-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-
ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà.

(g) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 67(a), íî èñïîëüçó  2-éîä-1-(òîëóîë-
4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 10(a)] è 1-òðåò-
áóòèëîêñèêàðáîíèë-1H-ïèððîë-2-áîðîíîâîé êèñëîòû, ïîëó÷àþò 2-(1H-ïèððîë-2-èë)-1-
(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.
ÒÑÕ: RF=0,25 (äèõëîðìåòàí). ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z 337 M+ (80%); 182(100%); 155 (20%).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 68
Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ïåðåìåøèâàåìóþ ñóñïåíçèþ 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû (0,2 ã,

ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 69) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (5 ìë), â àòìîñôåðå àçîòà,
îáðàáàòûâàþò 1,1'-êàðáîíèëäèèìèäàçîëîì (0,2 ã). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà ïîëó÷åííûé ðàñòâîð æåëòî-êîðè÷íåâîãî öâåòà îáðàáàòûâàþò
òðåò-áóòàíîëîì (260 ìêë) è DBU (203 ìêë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 40°C â òå÷åíèå íî÷è,
çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó âîäîé (30 ìë) è ýòèëàöåòàòîì (30 ìë) è
çàòåì âîäíûé ñëîé äâàæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (10 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè äâàæäû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (10 ìë), çàòåì
ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå  ñîåäèíåíèå
(0,21 ã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 69
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâà  êèñëîòà
Ðàñòâîð ìåòèëîâîãî ýôèðà 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû [1,8 ã,

ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 19(c)] â ìåòàíîëå (60 ìë) îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà
íàòðè  (25 ìë, 2 í.) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2
÷àñîâ, çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê îáðàáàòûâàþò âîäîé (50 ìë) è pH ñìåñè äîâîä ò äî 3-
4, äîáàâë   õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó. Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî æåëòîãî öâåòà
ôèëüòðóþò, çàòåì õîðîøî ïðîìûâàþò âîäîé è çàòåì ñóøàò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (1,1 ã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 70
2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí
Ïåðåìåøèâàåìûé ðàñòâîð 2-(1-N-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-èë)-1-

(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [2,2 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(f)] â
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äèõëîðìåòàíå (150 ìë) îáðàáàòûâàþò òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé (20 ìë). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ ðåàêöèîííóþ ñìåñü
âûëèâàþò â âîäó (300 ìë) è ñìåñü íåéòðàëèçóþò, äîáàâë   áèêàðáîíàò íàòðè . Âîäíóþ
ôàçó îòäåë þò è ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì (100 ìë). Îáúåäèíåííóþ îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
è ýêñòðàêò ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (100 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò ñ ïåíòàíîì, ïîëó÷à  òâåðäîå âåùåñòâî
æåëòî-êîðè÷íåâîãî öâåòà (1,7 ã), êîòîðîå íàãðåâàþò ñ ýòèëàöåòàòîì (50 ìë).
Íåðàñòâîðèâøååñ  âåùåñòâî õîðîøî ïðîìûâàþò ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,8 ã). Ò.ïë. 226-227°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 71
Ñëîæíûé 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èëîâûé ýôèð

òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 2,3-äèãèäðî-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-îíà (11,7 ã,

ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 72) è äèèçîïðîïèëýòèëàìèíà (8,5 ìë) â äèõëîðìåòàíå (500 ìë)
îõëàæäàþò äî 0°C è â àòìîñôåðå àçîòà îáðàáàòûâàþò ïî êàïë ì
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâûì àíãèäðèäîì (6,4 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè 0°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ, çàòåì îáðàáàòûâàþò âîäîé (300 ìë). Âîäíóþ ôàçó
íåéòðàëèçóþò, äîáàâë   áèêàðáîíàò íàòðè , çàòåì ýêñòðàãèðóþò äâàæäû äèõëîðìåòàíîì
(200 ìë). Îáúåäèíåííûå ýêñòðàêòû è îðãàíè÷åñêóþ ôàçó èç ðåàêöèîííîé ìàññû ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:4, îá./îá.), ïîëó÷à  ïîñëå
ðàñòèðàíè  ñ ïåíòàíîì è ïåòðîëåéíûì ýôèðîì óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (9,08 ã)
â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 72
2,3-äèãèäðî-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-îí
Ðàñòâîð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáàëüäåãèäà (24,3 ã,

ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 73) â äèõëîðìåòàíå (700 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà è ïðè 5°C
îáðàáàòûâàþò 3-õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòîé (26,7 ã, 70%). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè 5°C
â òå÷åíèå 16 ÷àñîâ äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíóþ àëèêâîòó 3-õëîðïåðáåíçîéíîé êèñëîòû (15
ã, 70%) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå åùå 6 ÷àñîâ ïðè 5°C. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
çàòåì îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì ñóëüôèòà íàòðè  (1 ë, 10%). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó îòäåë þò
è âîäíóþ ôàçó äâàæäû ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì (200 ìë). Îáúåäèíåííóþ
îðãàíè÷åñêóþ ôàçó è ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò âîäîé (400 ìë), ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è
çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
âíà÷àëå ñìåñüþ ýòèëàöåòàòà è ïåíòàíà (1:3, îá./îá.), à çàòåì ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è
ìåòàíîëà (95:5, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (11,7 ã) â âèäå
îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 73
1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë]-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáàëüäåãèä
Ðàñòâîð ëèòèéäèèçîïðîïèëàìèíà {ïîëó÷åí îáðàáîòêîé ðàñòâîðà äèèçîïðîïèëàìèíà

(33,6 ìë) â òåòðàãèäðîôóðàíå (250 ìë) áóòèëëèòèåì â ãåêñàíàõ (70,4 ìë, 2,5Ì) ïðè -35°C},
îáðàáàòûâàþò ïî êàïë ì ðàñòâîðîì 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [40
ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(a)] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (250 ìë) ïðè -75°C,
ïîääåðæèâà  ïðè ýòîì òåìïåðàòóðó ðåàêöèè íèæå -60°C. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè -75°C
â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ, ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî 5°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ,
çàòåì ñíîâà îõëàæäàþò äî -75°C è çàòåì îáðàáàòûâàþò äèìåòèëôîðìàìèäîì (62 ìë).
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îñòàâë þò íàãðåâàòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû â òå÷åíèå 1 ÷àñà,
çàòåì âûëèâàþò â õëîðèñòîâîäîðîäíóþ êèñëîòó (800 ìë, 1%) è çàòåì âûïàðèâàþò äë 
óäàëåíè  òåòðàãèäðîôóðàíà. Ïîëó÷åííóþ ñóñïåíçèþ ôèëüòðóþò, òâåðäóþ ÷àñòü ïðîìûâàþò
âîäîé, ñóøàò è çàòåì ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
äèõëîðìåòàíîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (24,37 ã) â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 74
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(a) 1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-áîðîíîâà  êèñëîòà è 1-òðåò-
áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-2-áîðîíîâà  êèñëîòà

Ðàñòâîð 1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-3-áðîì-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë [6 ã, ñðàâíèòåëüíûé
ïðèìåð 11(a)] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (100 ìë) îõëàæäàþò äî -80°C è â àòìîñôåðå
àçîòà îáðàáàòûâàþò ðàñòâîðîì òðåò-áóòèëëèòè  â ïåíòàíå (22,6 ìë, 1,5Ì). Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  ïðè -80°C â òå÷åíèå 2 ìèí ñìåñü çàòåì îáðàáàòûâàþò òðèáóòèëáîðàòîì
(5,9 ìë) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò ïðè -80°C â òå÷åíèå 20 ìèí. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
îñòàâë þò çàòåì íàãðåâàòüñ  äî 0°C, çàòåì îñòîðîæíî îáðàáàòûâàþò õëîðèñòîâîäîðîäíîé
êèñëîòîé (50 ìë, 1Ì), çàòåì äâàæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (75 ìë). Îáúåäèíåííûå
ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (50 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè  è âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  ñìåñü 1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-
áîðîíîâîé êèñëîòû è 1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-2-áîðîíîâîé êèñëîòû
(6,2 ã) â âèäå ìàñëà êîðè÷íåâîãî öâåòà. ÌÑ: 291 (M+). Ýòî âåùåñòâî èñïîëüçóþò
íåïîñðåäñòâåííî áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

(b) Äåéñòâó  àíàëîãè÷íî ñðàâíèòåëüíîìó ïðèìåðó 74(a), íî îñóùåñòâë   ðåàêöèþ
ïðè -100°C, ïîëó÷àþò 1-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèë-5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-3-áîðîíîâóþ êèñëîòó

â âèäå ìàñëà êîðè÷íåâîãî öâåòà. ÌÑ: 291 (M+). Ýòî âåùåñòâî èñïîëüçóþò íåïîñðåäñòâåííî
áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 75
Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 4-(4-öèàíîôåíèëïèïåðàçèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ñìåñü 4-ôòîðáåíçîíèòðèëà (3,6 ã) è N-òðåò-áóòèëîêñèêàðáîíèëïèïåðàçèíà (5,58 ã) â

àöåòîíèòðèëå (60 ìë) íàãðåâàþò ïðè 80°C â òå÷åíèå 72 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
îõëàæäàþò êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è çàòåì îáðàáàòûâàþò ñìåñüþ áèêàðáîíàòà íàòðè  è
ýòèëàöåòàòà (300 ìë, 1:1, îá./îá.). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó îòäåë þò è çàòåì âûïàðèâàþò.
Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ ãåïòàíà è
ýòèëàöåòàòà (ñ 3:7 äî 1:1, îá./îá.) ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (2 ã) â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 76
Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð [2-(1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë)ïèððîë-1-èë]óêñóñíîé êèñëîòû

Ðàñòâîð 2-(1H-ïèððîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [1,15
ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 67(g)] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (40 ìë) â àòìîñôåðå
àðãîíà è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå îáðàáàòûâàþò ãèäðèäîì íàòðè  (163 ìã, 60%
äèñïåðñè  â ìàñëå), çàòåì ïî êàïë ì ðàñòâîðîì òðåò-áóòèëáðîìàöåòàòà (1,33 ã) â
áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (4 ìë). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå, çàòåì îáðàáàòûâàþò íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì õëîðèäà
àììîíè  (3 ìë) è çàòåì ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (10 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò
âîäîé (15 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñòèðàþò
ñ ýôèðîì è ôèëüòðóþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (1,19 ã) â âèäå
áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ; Ñïîñîá C: RÒ=4,31 ìèí, 452,18 [M+H]+.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 77
Ìåòèëîâûé ýôèð 3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-(òîëóîë-4-

ñóëüôîíèë)èíäîë-1-èë]ïðîïèîíîâîé êèñëîòû
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Ðàñòâîð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèíà [582 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 70] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (40 ìë)
îáðàáàòûâàþò ìåòèë 3-áðîìïðîïèîíàòîì (610 ìêë) è êàðáîíàòîì êàëè  (387 ìã).
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàþò ïðè ïåðåìåøèâàíèè ïðè 92°C â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ, çàòåì
îáðàáàòûâàþò äîïîëíèòåëüíûìè àëèêâîòàìè ìåòèë 3-áðîìïðîïèîíàòà (458 ìêë) è
êàðáîíàòà êàëè  (580 ìã), çàòåì íàãðåâàþò ïðè ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíîãî
ïåðèîäà â 24 ÷àñà, çàòåì îáðàáàòûâàþò äîïîëíèòåëüíûìè àëèêâîòàìè ìåòèë 3-
áðîìïðîïèîíàòà (153 ìêë) è êàðáîíàòà êàëè  (193 ìã) è çàòåì íàãðåâàþò ïðè
ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå äîïîëíèòåëüíûõ 3,5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è çàòåì âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì
è âîäîé. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò âîäíûì ðàñòâîðîì õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû
(1 í.), çàòåì âîäíûì ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè  (1 í.), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì
ìàãíè  è âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  ìàñëî êîðè÷íåâîãî öâåòà (700 ìã), êîòîðîå î÷èùàþò,
èñïîëüçó  ÆÕ-ÌÑ ñ îòñåêàíèåì ôðàêöèé (çà 34 ââîäà), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå
ñîåäèíåíèå (433 ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá C: RT=4,16 ìèí,
504,07 [M+H]+.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 78
Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 3-[5-ìåòîêñè-2-(1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-(òîëóîë-4-

ñóëüôîíèë)èíäîë-1-èë]óêñóñíîé êèñëîòû

Ðàñòâîð 2-(5-ìåòîêñè-1H-èíäîë-2-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]
ïèðèäèíà [20 ìã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 70] â áåçâîäíîì òåòðàãèäðîôóðàíå (1,5 ìë) â
àòìîñôåðå àðãîíà îáðàáàòûâàþò ãèäðèäîì íàòðè  (3 ìã, 60% äèñïåðñè  â ìàñëå), çàòåì
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 15 ìèí, çàòåì îáðàáàòûâàþò
òðåò-áóòèëáðîìàöåòàòîì (14 ìêë) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 3 äíåé ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îáðàáàòûâàþò ýòèëàöåòàòîì (2 ìë) è íåñêîëüêèìè
êàïë ìè íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà õëîðèäà àììîíè . Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó çàòåì ñóøàò
íàä ñóëüôàòîì ìàãíè , çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (22
ìã) â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ÆÕ-ÌÑ: Ñïîñîá C: RT=4,44 ìèí, 532,1 [M+H]+.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 79
1-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-èíäîë-5-

èëîêñè}ïðîïàí-2-îë
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Ê ðàñòâîðó 1-{1-ìåòèë-3-[1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1H-
èíäîë-5-èëîêñè}ïðîïàí-2-îíà [0,2 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 23(e)] â áåçâîäíîì
òåòðàãèäðîôóðàíå (5 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà ïðè -78°C äîáàâë þò (-
)äèèçîïèíîêàìôåèëáîðîíõëîðèä (0,3 ã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30
ìèíóò ïðè -78°C è çàòåì ïðè -20°C â òå÷åíèå åùå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â
âîäó (40 ìë), îáðàáàòûâàþò òâåðäûì áèêàðáîíàòîì íàòðè  (1,0 ã) è ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà, ïåðåä ýêñòðàãèðîâàíèåì ýòèëàöåòàòîì (2x25
ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ýêñòðàêòû ïðîìûâàþò âîäîé (30 ìë), íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè (25 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ýòèëàöåòàòîì è ïåíòàíîì (1:1,
îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå æåëòîãî ìàñëà. ÒÑÕ: RF=0,22
(ýòèëàöåòàò/ïåíòàí 1:1).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 80
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí

Ê ðàñòâîðó ñëîæíîãî 1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èëîâîãî ýôèðà
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû [4,05 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 18(g)] è 3,5-
äèìåòèëèçîêñàçîë-4-áîðîíîâîé êèñëîòû (2,31 ã) â äèìåòèëôîðìàìèäå (100 ìë) äîáàâë þò
òåòðàêèñ(òðèôåíèëôîñôèí)ïàëëàäèé[0] (0,1 ã) è íàñûùåííûé ðàñòâîð áèêàðáîíàòà íàòðè 
(30 ìë). Ïîëó÷åííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè 110°C â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü îõëàæäàþò è ôèëüòðóþò ÷åðåç öåëèò. Ôèëüòðàò âûïàðèâàþò äîñóõà è îñòàòîê
ðàñïðåäåë þò ìåæäó ýòèëàöåòàòîì (100 ìë) è âîäîé (50 ìë). Âîäíóþ ôàçó ýêñòðàãèðóþò
ýòèëàöåòàòîì è îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôðàêöèè äâàæäû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì ñîëè (30 ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è çàòåì âûïàðèâàþò, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå ìàñëà îðàíæåâîãî öâåòà, êîòîðîå èñïîëüçóþò
íåìåäëåííî áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè ïðè ïîëó÷åíèè ñîåäèíåíè  ñðàâíèòåëüíîãî
ïðèìåðà 9(i).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 81
Ìåòèëîâûé ýôèð 3-(4-öèàíî-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-

êàðáîíîâîé êèñëîò
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Ñìåñü ìåòèëîâîãî ýôèðà 3-[4-õëîð-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-
èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû, [0,4 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 2(r)],
ïîðîøêà öèíêà (0,05 ã), öèàíèäà öèíêà (0,117 ã), êîìïëåêñà [1,1'-
áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåí]äèõëîðïàëëàäè (II) ñ äèõëîðìåòàíîì (êàòàëèòè÷.) è N,N-
äèìåòèëàöåòàìèäîì (8 ìë) íàãðåâàþò ïðè 130-150°C â òå÷åíèå 5 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü îõëàæäàþò, ôèëüòðóþò è îñàäîê ïðîìûâàþò äèìåòèëôîðìàìèäîì (2 ìë). Ôèëüòðàò
ðàçáàâë þò ýòèëàöåòàòîì (120 ìë) è ðàñòâîð ýêñòðàãèðóþò âîäîé (2x20 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ñëîè âûïàðèâàþò è îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå,
ýëþèðó  ñìåñüþ ãåïòàíà è ýòèëàöåòàòà (7:3 îá./îá.) ñ ïåðåõîäîì ê ÷èñòîìó ýòèëàöåòàòó,
ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (0,12 ã) â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà  ðêî
æåëòîãî öâåòà. ÌÑ: 331 (MH+). ÂÝÆÕ (Ñïîñîá C): RÒ=4,01 ìèí.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 82
Òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 6-áåíçèëîêñè-3-éîä-5-ìåòîêñèèíäîë-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 6-áåíçèëîêñè-5-ìåòîêñèèíäîëà (1,90 ã, ïîëó÷åííûé ïî ñïîñîáó, îïèñàííîìó

Benigni, J.D. and Minnis, R.L., J. Heterocycl. Chem. 1965, 2, 387 and Sinhababu, A.K.
and Borchardt, R.T., J. Org. Chem. 1983, 48, 3347) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (37,5
ìë) îáðàáàòûâàþò èçìåëü÷åííûì ãèäðîêñèäîì êàëè  (1,24 ã) è ðàñòâîðîì éîäà (1,96 ã) â
áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (37,5 ìë), êîòîðûé äîáàâë þò ïî êàïë ì ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2
÷àñîâ, çàòåì îáðàáàòûâàþò 4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèíîì (69 ìã), çàòåì ðàñòâîðîì äè-òðåò-
áóòèëäèêàðáîíàòà (2,05 ã) â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàþò
â òå÷åíèå åùå 1 ÷àñà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûëèâàþò â âîäíûé ðàñòâîð ñóëüôèòà íàòðè 
(0,2%). Âîäíóþ ôàçó òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò âîäîé (100 ìë), çàòåì íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (100
ìë), çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ öèêëîãåêñàíà è ýòèëàöåòàòà (1:9,
îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (3,35 ã) â âèäå áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. ÒÑÕ: RF=0,58 (äèõëîðìåòàí). ÌÑ: EI (70 ýÂ); m/z=479 M+ (45%); 423 (100%);
332 (75%).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 83
2-(6-ãèäðîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1H-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî

[2,3-b]ïèðèäèí
Ðàñòâîð 2-(6-áåíçèëîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-

ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [1,24 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 13(p)] â àöåòîíèòðèëå (100 ìë)
îáðàáàòûâàþò éîäòðèìåòèëñèëàíîì (820 ìêë). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
50°C â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ è çàòåì êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê îáðàáàòûâàþò âîäîé
(40 ìë) è ñìåñü òðèæäû ýêñòðàãèðóþò äèõëîðìåòàíîì (100 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (40 ìë), çàòåì ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå,
ýëþèðó  ñìåñüþ öèêëîãåêñàíà è ýòèëàöåòàòà (1:1, îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (686 ìã) â âèäå ïåíû áåëîãî öâåòà. ÒÑÕ: RF=0,27
(öèêëîãåêñàí/ýòèëàöåòàò: 1/1). ÌÑ: EI(70 ýÂ); m/z=447 M+ (45%); 292 (100%).

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 84
2-(6-èçîïðîïîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî

[2,3-b]ïèðèäèí
Êàðáîíàò êàëè  (70 ìã) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 2-(6-ãèäðîêñè-5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-

èíäîë-3-èë)-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà [112 ìã, ñðàâíèòåëüíûé
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ïðèìåð 83] â áåçâîäíîì äèìåòèëôîðìàìèäå (5 ìë) â àòìîñôåðå àðãîíà ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Ñìåñü îñòàâë þò ïåðåìåøèâàòüñ  â òå÷åíèå 10 ìèí, çàòåì îáðàáàòûâàþò 2-
áðîìïðîïàíîì (66 ìêë) è íàãðåâàþò ïðè 70°C â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Çàòåì äîáàâë þò
äîïîëíèòåëüíûå ïîðöèè êàðáîíàòà êàëè  (70 ìã) è 2-áðîìïðîïàíà (66 ìêë) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò è íàãðåâàþò ïðè 70°C â òå÷åíèå 4 ÷àñîâ. Îõëàæäåííóþ ðåàêöèîííóþ ñìåñü
âûëèâàþò â âîäó (20 ìë) è òðèæäû ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (40 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ôàçû ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (20 ìë), çàòåì ñóøàò íàä
ñóëüôàòîì ìàãíè  è âûïàðèâàþò. Îñòàòîê êîðè÷íåâîãî öâåòà ïîäâåðãàþò ôëýø-
õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ öèêëîãåêñàíà è ýòèëàöåòàòà (3:2,
îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå (56 ìã) â âèäå íå ñîâñåì áåëîé
ïåíû. ÒÑÕ: RF=0,47 (öèêëîãåêñàí/ýòèëàöåòàò, 1/1). ÌÑ: CI (NH3); m/z=490 MH+.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 85
Êîìïëåêñ ìåòèë 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-èíäîë-5-êàðáîêñèëàò/3-áîðîíîâà  êèñëîòà
Ê ðàñòâîðó àöåòàòà ðòóòè (0,72 ã) â ëåä íîé óêñóñíîé êèñëîòå (25 ìë) ïðè êîìíàòíîé

òåìïåðàòóðå äîáàâë þò ìåòèëîâûé ýôèð 1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû [0,75 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 9(j)] è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 6 ÷àñîâ è îñòàâë þò âûñòàèâàòüñ  â òå÷åíèå íî÷è.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë þò âîäîé (50 ìë) è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå åùå òðåõ ÷àñîâ.
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî áåëîãî öâåòà îòôèëüòðîâûâàþò, ïðîìûâàþò âîäîé (2x10
ìë) è ñóøàò, ïîëó÷à  ìåòèë 3-àöåòîìåðêóðèî-1-(òîëóîë-4-ñóëüôîíèë)-1H-èíäîë-5-
êàðáîêñèëàò (1,1 ã). Ê ðàñòâîðó ïðîèçâîäíîãî àöåòàòà ðòóòè (1,1 ã) â áåçâîäíîì
òåòðàãèäðîôóðàíå (25 ìë) â àòìîñôåðå àçîòà äîáàâë þò êîìïëåêñ áîðàí/òåòðàãèäðîôóðàí
(15 ìë 1,0M ðàñòâîð â òåòðàãèäðîôóðàíå). Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2,5 ÷àñà ïåðåä òåì, êàê îñòîðîæíî äîáàâë þò âîäó (5 ìë), ïðè
ýòîì îõëàæäà  íà âîä íîé áàíå. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðóþò è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò
äî 25 ìë ïåðåä ðàçáàâëåíèåì ýòèëàöåòàòîì (75 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôðàêöèþ ïðîìûâàþò
âîäîé (30 ìë) è íàñûùåííûì ðàñòâîðîì ñîëè (30 ìë), ñóøàò íàä ñóëüôàòîì ìàãíè  è
óïàðèâàþò äî 10 ìë. Ïðîäóêò îñàæäàþò, äîáàâë   íåáîëüøîå êîëè÷åñòâî ïåíòàíà.
Ïîëó÷åííîå òâåðäîå âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàþò è ïðîìûâàþò ïåíòàíîì, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,5 ã). Ò.ïë.: 188-
190°C.

ÑÐÀÂÍÈÒÅËÜÍÛÉ ÏÐÈÌÅÐ 86
1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-îë
4-õëîð-1H-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí [80 ã, ñðàâíèòåëüíûé ïðèìåð 64] îáðàáàòûâàþò 10%

âîäíûì ðàñòâîðîì ãèäðîêñèäà íàòðè  (330 ã) è íàãðåâàþò äî 180°C â òå÷åíèå 8 ÷àñîâ â
àïïàðàòå Ïàððà ñ ìàãíèòíîé ìåøàëêîé. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû è èçáûòîê ãèäðîêñèäà íàòðè  íåéòðàëèçóþò áîëüøèì èçáûòêîì òàáëåòîê
òâåðäîãî äèîêñèäà óãëåðîäà. Íåðàñòâîðèâøååñ  èñõîäíîå âåùåñòâî óäàë þò
ôèëüòðîâàíèåì è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ýêñòðàãèðóþò ãîð ÷èì
ìåòàíîëîì (3x1000 ìë). Îáúåäèíåííûå ìåòàíîëüíûå ýêñòðàêòû êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê
ïîäâåðãàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ñìåñüþ äèõëîðìåòàíà è
ìåòàíîëà (9:1 îá./îá. äî 4:1 îá./îá.), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãîëîâêå ñîåäèíåíèå â
âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà (63 ã). ÒÑÕ: RF=0,32 (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë 4/1).

ÌÅÒÎÄÈÊÈ ÀÍÀËÈÇÎÂ IN VITRO
A. ÌÅÒÎÄÈÊÈ ÀÍÀËÈÇÎÂ IN VITRO ÄËß SYK
1. Èíãèáèðóþùåå äåéñòâèå ñîåäèíåíèé íà Syk êèíàçó
Èíãèáèðóþùåå äåéñòâèå ñîåäèíåíèé íà Syk êèíàçó îïðåäåë þò, èñïîëüçó 

ôëóîðåñöåíòíûé àíàëèç ñ ðàçðåøåíèåì âî âðåìåíè.
Êàòàëèòè÷åñêèé äîìåí Syk êèíàçû (îñòàòêè A340-N635) ýêñïðåññèðóåòñ  êàê ãèáðèäíûé

áåëîê â äðîææåâûõ êëåòêàõ, è åãî î÷èùàþò äî ãîìîãåííîñòè. Àêòèâíîñòü êèíàçû
îïðåäåë þò â 50 ìÌ Tris-HCl áóôåðå pH 7,0, ñîäåðæàùåì 50 ìÌ NaCl, 5 ìÌ MgCl2, 5 ìÌ
MnCl2, 1 ìêÌ àäåíîçèíòðèôîñôàòà è 10 ìêÌ ñèíòåòè÷åñêîãî ïåïòèäà
Áèîòèí-(β-àëàíèí)3-DEEDYEIPP-NH2. Ôåðìåíòàòèâíóþ ðåàêöèþ çàêàí÷èâàþò, äîáàâë  
áóôåð, ñîäåðæàùèé 0,4M KF, 133 ìÌ EDTA, pH 7,0, ñîäåðæàùèé êîíúþãàò ñòðåïòàâèäèí-
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XL665 è ìîíîêëîíàëüíîå ôîñôîñïåöèôè÷åñêîå àíòèòåëî, êîíúþãèðîâàííîå ñ êðèïòàòîì
åâðîïè  (Eu-K). Õàðàêòåðèñòèêè äâóõ ôëóîðîôîðåçîâ, XL-665 è Eu-K ïðåäñòàâëåíû ó
G.Mathis et al., Anticancer Research, 1997, 17, pages 3011-3014. Ñïåöèôè÷åñêèé
äîëãîâðåìåííûé ñèãíàë XL-665, âîçíèêàþùèé òîëüêî â òîì ñëó÷àå, êîãäà ñèíòåòè÷åñêèé
ïåïòèä ôîñôîðèëèðóåòñ  Syk, ðåãèñòðèðóþò ñ ïîìîùüþ àíàëèçàòîðà Packard Discovery
Microplate èëè ñ ïîìîùüþ ñ÷èòûâàþùåãî óñòðîéñòâà äë  ìèêðîïëàíøåòîâ LJL Biosystems
Analyst AD. Èíãèáèðîâàíèå syk àêòèâíîñòè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
âûðàæàþò êàê ïðîöåíò èíãèáèðîâàíè  êîíòðîëüíîé àêòèâíîñòè, ïðî âëåííîé â îòñóòñòâèå
òåñòîâûõ ñîåäèíåíèé.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò syk àêòèâíîñòü ïðè
çíà÷åíè õ ÈÊ50 â èíòåðâàëå êîíöåíòðàöèé îò 100 ìèêðîìîëåé äî 3 íàíîìîëåé.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò syk àêòèâíîñòü ïðè
ÈÊ50 â èíòåðâàëå êîíöåíòðàöèé îò 100 íàíîìîëåé äî 3 íàíîìîëåé. Îñîáåííî
ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò syk àêòèâíîñòü ïðè
ÈÊ50 â èíòåðâàëå êîíöåíòðàöèé îò 10 íàíîìîëåé äî 3 íàíîìîëåé.

2. Àíòèãåí-èíäóöèðîâàííà  äåãðàíóë öè  êëåòîê Rat Bosophilic ëåéêåìèè (RBL) ïî
äàííûì âûäåëåíè  [3H]5-ãèäðîêñèòðèïòàìèíà (ñåðîòîíèíà)

2.1 Êëåòî÷íà  êóëüòóðà, ââåäåíèå ìåòîê â RBL-2H3 êëåòêè è îñóùåñòâëåíèå àíàëèçà.
Ìåòîä A: Äë  êàæäîãî èç ðàáî÷èõ 24-ëóíî÷íûõ êóëüòóðàëüíûõ ïëàíøåòîâ, 6 x 106

êëåòîê RBL-2H3 êëåòîê ïðîìûâàþò è ñíîâà ñóñïåíäèðóþò â 15 ìë DMEM-10, ñîäåðæàùåé 25
ìêë 1 ìÊþðè/ìë [3H]-ñåðîòîíèíà (0,5 ìÊþðè/ìë êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè ) è 1 ìêã/ìë (15
ìë) àíòè-DNP IgE. Â êàæäóþ ëóíêó 24-ëóíî÷íîãî ïëàíøåòà äîáàâë þò 0,5 ìë êëåòî÷íîé
ñóñïåíçèè. Êëåòêè èíêóáèðóþò â òå÷åíèå 2 äíåé ïðè 37°C, äî òåõ ïîð ïîêà îíè íå
äîñòèãàþò êîíôëþýíòíîñòè. Ñðåäó îñòîðîæíî îòñàñûâàþò èç êàæäîé ëóíêè è çàòåì êëåòêè
ïðîìûâàþò àíàëèòè÷åñêèì áóôåðîì. Çàòåì â êàæäóþ èç òðåõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê
äîáàâë þò êîíå÷íûé îáúåì 200 ìë àíàëèòè÷åñêîãî áóôåðà (+ èëè - òåñòîâûå ñîåäèíåíè  â
ñîîòâåòñòâóþùèõ êîíöåíòðàöè õ). Çàòåì âî âñå ëóíêè äîáàâë þò ïî 100 íã/ìë DNP
(àíòèãåí) (èñêëþ÷à  íåãàòèâíûå êîíòðîëüíûå ëóíêè, ò.å. äë  îïðåäåëåíè  ñïîíòàííîãî
âûäåëåíè  [3H]-ñåðîòîíèíà â îòñóòñòâèå ïåðåêðåñòíîãî âçàèìîäåéñòâè  ðåöåïòîðîâ).
Êëåòêè èíêóáèðóþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò ïðè 37°C è ðåàêöèþ îñòàíàâëèâàþò, ïåðåíîñ  100
ìêë íàäîñàäî÷íîé æèäêîñòè èç êàæäîãî èç îáðàçöîâ â æèäêîñòíîé ñöèíòèëë öèîííûé
ìèêðîòèòðîâàëüíûé ïëàíøåò, êîòîðûé õðàí ò íà ëüäó. Çàòåì â êàæäóþ ëóíêó
ìèêðîòèòðîâàëüíîãî ïëàíøåòà äîáàâë þò 200 ìêë ñöèíòèëë òà-40 è çíà÷åíè  ñ÷èòûâàþò ñ
ïîìîùüþ æèäêîñòíîãî ñöèíòèëë öèîííîãî ñ÷åò÷èêà Topcount Liquid Scintillation Counter.

Ìåòîä B: RBL-2H3 êëåòêè ñîäåðæàò â T75 êîëáàõ ïðè 37°C è 5% CO2 è îñóùåñòâë þò
ïàññèðîâàíèå êàæäûå 3-4 äí . Äë  ñáîðà êëåòîê èñïîëüçóþò 5 ìë òðèïñèí-EDTA äë 
îäíîêðàòíîé ïðîìûâêè êîëáû, çàòåì 5 ìë òðèïñèíà äîáàâë þò â êàæäóþ êîëáó è
èíêóáèðóþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ìèíóò. Çàòåì êëåòêè ïåðåíîñ ò â
àìïóëó, ñîäåðæàùóþ 14 ìë ñðåäû, îñàæäàþò ïðè 1100 îá/ìèí ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â
òå÷åíèå 5 ìèíóò è ñíîâà ñóñïåíäèðóþò â 2x105/ìë. Êëåòêè ñåíñèáèëèçèðóþò, äîáàâë   1
ìêë DNP-ñïåöèôè÷åñêîãî IgE íà êàæäûå 10 ìë êëåòîê. Â êàæäóþ èç ëóíîê ïëîñêîäîííîãî 96-
ëóíî÷íîãî ïëàíøåòà äîáàâë þò 200 ìêë êëåòîê (40000 êëåòîê/ëóíêà) è ïëàíøåò èíêóáèðóþò
â òå÷åíèå íî÷è ïðè 37°C è 5% CO2. Íà ñëåäóþùèé äåíü ñîåäèíåíè  ïðèãîòàâëèâàþò â 100%
ÄÌÑÎ ïðè 10 ìÌ. Çàòåì êàæäîå ñîåäèíåíèå ðàçâîä ò â îòíîøåíèè 1:100 â àíàëèòè÷åñêîì
áóôåðå è çàòåì ðàçâîä ò äàëåå â 1% ÄÌÑÎ-àíàëèòè÷åñêîì áóôåðå äî äîñòèæåíè 
êîíå÷íîé êîíöåíòðàöèè 0,03-30 ìêÌ. Â êàæäóþ ëóíêó äîáàâë þò ïî 80 ìêë àíàëèòè÷åñêîãî
áóôåðà, à çàòåì 10 ìêë ðàçáàâëåííîãî ñîåäèíåíè . Èíêóáèðîâàíèå îñóùåñòâë þò â
òå÷åíèå 5 ìèíóò. Â êàæäóþ ëóíêó äîáàâë þò 10 ìêë DNP-HSA (100 íã/ìë) è èíêóáèðóþò ïðè
37°C (áåç CO2) â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Â êà÷åñòâå îäíîãî êîíòðîë  îäèí 1% ÄÌÑÎ (áåç
ñîåäèíåíè ) äîáàâë þò â íàáîð ëóíîê äë  îïðåäåëåíè  ïîëíîãî âûäåëåíè . Â êà÷åñòâå
äðóãîãî êîíòðîë  âìåñòî DNP-HAS äîáàâë þò áóôåð äë  îïðåäåëåíè  àíàëèòè÷åñêîãî
ôîíà. Ïîñëå 30 ìèíóò èíêóáèðîâàíè  íàäîñàäî÷íûå æèäêîñòè ïåðåíîñ ò â íîâûé 96-
ëóíî÷íûé ïëàíøåò. Â êàæäóþ ëóíêó àíàëèòè÷åñêîãî ïëàíøåòà äîáàâë þò 50 ìêë
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íàäîñàäî÷íîé æèäêîñòè. Â êàæäóþ ëóíêó àíàëèòè÷åñêîãî ïëàíøåòà äîáàâë þò 100 ìêë
ðàñòâîðà ñóáñòðàòà è èíêóáèðóþò ïðè 37°C â òå÷åíèå 90 ìèíóò. Äë  îñòàíîâêè ðåàêöèè
äîáàâë þò 50 ìêë 0,4M ðàñòâîðà ãëèöèíà è ðåçóëüòàòû ñ÷èòûâàþò ïðè 405 íì, èñïîëüçó 
ñ÷èòûâàþùåå óñòðîéñòâî Molecular Devices SpectraMax 250.

2.2 Îáðàáîòêà ðåçóëüòàòîâ
Ìåòîä A
(i) Ðàññ÷èòûâàþò ñðåäíåå ±s.e.m. äë  êàæäîãî íàáîðà òðåõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê.
(ii) Ìàêñèìàëüíóþ ðåàêöèþ äàþò ëóíêè ñ ïîçèòèâíûì êîíòðîëåì, ñîäåðæàùèå àíòèãåí

(10 íã/ìë), íî áåç ñîåäèíåíè ,
(iii) Ìèíèìàëüíóþ ðåàêöèþ äàþò êîíòðîëüíûå ëóíêè, êîòîðûå íå ñîäåðæàò íè àíòèãåíà,

íè ñîåäèíåíè ,
(iv) Èñïîëüçó  ýòè çíà÷åíè  êàê ìàêñèìàëüíóþ (100%) è ìèíèìàëüíóþ (0%) âåëè÷èíû

ñîîòâåòñòâåííî, ðåçóëüòàòû íîðìèðóþò, ïîëó÷à  ïðîöåíò îò ìàêñèìàëüíîé ðåàêöèè,
(v) Ñòðî ò êðèâóþ çàâèñèìîñòè ðåàêöèè îò äîçû è ðàññ÷èòûâàþò âåëè÷èíó ÈÊ50 äë 

ñîåäèíåíè .
Ìåòîä B
(i) Ðàññ÷èòûâàþò ñðåäíåå ±SD äë  êàæäîãî íàáîðà òðåõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê,
(ii) Ìàêñèìàëüíóþ ðåàêöèþ äàþò ëóíêè ñ ïîçèòèâíûì êîíòðîëåì, ñîäåðæàùèå àíòèãåí

(100 íã/ìë) íî áåç ñîåäèíåíè ,
(iii) Ìèíèìàëüíóþ ðåàêöèþ äàþò êîíòðîëüíûå ëóíêè, ñîäåðæàùèå áóôåð (áåç àíòèãåíà) è

áåç ñîåäèíåíè ,
(iv) Èñïîëüçó  ýòè çíà÷åíè  êàê ìàêñèìàëüíóþ (100%) è ìèíèìàëüíóþ (0%) âåëè÷èíû

ñîîòâåòñòâåííî, ýêñïåðèìåíòàëüíûå ðåçóëüòàòû ðàññ÷èòûâàþò, ïîëó÷à  ïðîöåíò îò
ìàêñèìàëüíîé ðåàêöèè (îáîçíà÷àåìûé êàê % îò êîíòðîë ),

(v) Ñòðî ò êðèâóþ çàâèñèìîñòè ðåàêöèè îò äîçû è ðàññ÷èòûâàþò âåëè÷èíó ÈÊ50 äë 
ñîåäèíåíè , èñïîëüçó  ïðîãðàììíîå îáåñïå÷åíèå Prism GraphPad è íåëèíåéíûé
ðåãðåññèîííûé àíàëèç ìåòîäîì íàèìåíüøèõ êâàäðàòîâ.

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò àíòèãåí-èíäóöèðóåìóþ äåãðàíóë öèþ
êëåòîê ëåéêåìèè Rat Bosophilic (RBL) ïðè ÈÊ50 â èíòåðâàëå çíà÷åíèé îò 100 ìèêðîìîëåé äî
0,01 ìèêðîìîë .

B. ÌÅÒÎÄÈÊÀ ÀÍÀËÈÇÀ IN VITRO ÄËß KDR
1. Èíãèáèðóþùèå äåéñòâè  ñîåäèíåíèé íà KDR
Èíãèáèðóþùèå äåéñòâè  ñîåäèíåíèé íà àíàëèç ôîñôîðèëèðîâàíè  KDR-ñóáñòðàòà

îïðåäåë þò, èñïîëüçó  ôëýø-ïëàíøåòíûé àíàëèç (96-ëóíî÷íûå ïëàíøåòû, New England
Nuclear).

Öèòîïëàçìè÷åñêèé äîìåí ôåðìåíòà ÷åëîâåêà áûë êëîíèðîâàí â âèäå ãèáðèäà ãëóòàòèîí
S-òðàíñôåðàçû (GST) â B áàêóëîâèðóñíûé âåêòîð ýêñïðåññèè pFastBac, ìå÷åíûé GST
(ñ÷èòûâàþùà  ðàìêà). Áåëîê áûë ýêñïðåññèðîâàí â SF21 êëåòêè è î÷èùåí äî ïðèìåðíî 60%
ãîìîãåííîñòè.

Àêòèâíîñòü êèíàçû îïðåäåë þò â 20 ìÌ íàòðèåâîé ñîëè 4-ìîðôîëèíïðîïàíñóëüôîíîâîé
êèñëîòû, 10 ìÌ MgCl2, 10 ìÌ MnCl2, 1 ìÌ äèòèîòðåèòîëà, 2,5 ìÌ ýòèëåíãëèêîëüáèñ(áåòà-
àìèíîýòèëýôèð)-N,N'-òåòðàóêñóñíîé êèñëîòû, 10 ìÌ β-ãëèöåðîôîñôàòà, pH 7,2,
ñîäåðæàùåãî 10 ìÌ MgCl2, 100 ìêÌ Na3VO4, 1 ìÌ NaF. 10 ìêë ñîåäèíåíè  äîáàâë þò ê 70
ìêë êèíàçíîãî áóôåðà, ñîäåðæàùåãî 100 íã ôåðìåíòà ðåöåïòîðà äîìåíà êèíàçû
(KDR) ïðè 4°C. Ðåàêöèþ íà÷èíàþò, äîáàâë   20 ìêë ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 2 ìêã
ñóáñòðàòà (SH2-SH3 ôðàãìåíò PLCγ, ýêñïðåññèðîâàííûé êàê GST ãèáðèäíûé áåëîê), 2

ìêÊþðè y33P[ATP] è 2 ìêÌ õîëîäíîãî ATP. Ïîñëå îäíîãî ÷àñà èíêóáèðîâàíè  ïðè 37°C
ðåàêöèþ îñòàíàâëèâàþò, äîáàâë   1 îáúåì (100 ìêë) 200 ìÌ EDTA. Çàòåì àíàëèòè÷åñêèé
áóôåð ñëèâàþò è ëóíêè òðèæäû ïðîìûâàþò 300 ìêë çàáóôåðåííîãî ôîñôàòîì ñîëåâîãî
ðàñòâîðà. Ðàäèîàêòèâíîñòü îïðåäåë þò â êàæäîé ëóíêå, èñïîëüçó  ïðèáîð Packard Model
Top Count NXT.

Ôîíîâûé ñèãíàë îïðåäåë þò èç ðàäèîàêòèâíîñòåé ÷åòûðåõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê,
ñîäåðæàùèõ ðàäèîàêòèâíûé ATP è îäèí ñóáñòàðò â êèíàçíîì áóôåðå.

Êîíòðîëüíóþ àêòèâíîñòü îïðåäåë þò, èçìåð   ðàäèîàêòèâíîñòü ÷åòûðåõ ïîâòîð þùèõñ 
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ëóíîê, ñîäåðæàùèõ ïîëíûé àíàëèòè÷åñêèé êîêòåéëü (γ33P-[ATP], KDR è PLCg ñóáñòðàò) ïðè
îòñóòñòâèè òåñòîâîãî ñîåäèíåíè . Èíãèáèðîâàíèå KDR àêòèâíîñòè ñîåäèíåíèåì
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âûðàæàþò êàê ïðîöåíò èíãèáèðîâàíè  êîíòðîëüíîé àêòèâíîñòè,
êîòîðà  ïðî âë åòñ  â îòñóòñòâèå òåñòîâîãî ñîåäèíåíè .

SU5614 1 ìêÌ (Calbiochem) âêëþ÷åí â êàæäûé ïëàíøåò â ÷åòûðåõ ýêçåìïë ðàõ â
êà÷åñòâå êîíòðîë  èíãèáèðîâàíè . ÈÊ50 ðàññ÷èòûâàþò äë  ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè , ñòðî  êðèâóþ çàâèñèìîñòè äîçà-îòâåò. ÈÊ50 ñîîòâåòñòâóåò êîíöåíòðàöèè
ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , êîòîðà  âûçûâàåò 50% èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè
êèíàçû.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò KDR àêòèâíîñòü ïðè
çíà÷åíè õ ÈÊ50 â èíòåðâàëå îò 100 ìèêðîìîëåé äî 0,3 ìèêðîìîëåé.

2. Êëåòî÷íà  àêòèâíîñòü íà ýíäîòåëèàëüíûõ êëåòêàõ
2.1 Èíãèáèðîâàíèå ïðîëèôåðàöèè ýíäîòåëèàëüíûõ êëåòîê ìèêðîñîñóäîâ êîæè ÷åëîâåêà

(HDMEC), çàâèñ ùèõ îò ôàêòîðîâ ðîñòà ýíäîòåëè  ñîñóäîâ (VEGF).
Àêòèâíîñòü àíòè-KDR ìîëåêóë íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îöåíèâàþò ïî çàõâàòó [14C]-

òèìèäèíà íà HDMEC (ýíäîòåëèàëüíûå êëåòêè ìèêðîñîñóäîâ ýíäîòåëè  ÷åëîâåêà) â îòâåò
íà VEGP. HDMEC (Promocell, ïàññàæè 5-7) âûñåâàþò â 100 ìêë ïðè êîíöåíòðàöèè 5000
êëåòîê/ëóíêà â Cytostar 96-ëóíî÷íûå ïëàíøåòû (Amersham) ïðåäâàðèòåëüíî ïîêðûòûå
ôàêòîðîì ïðèñîåäèíåíè  (AF, Cascad Biologies) ïðè 37°C, 5% CO2, â äåíü 1. Â äåíü 2
ïîëíóþ êëåòî÷íóþ ñðåäó (áàçàëüíà  ñðåäà, äîïîëíåííà  5% ôåòàëüíîé òåë ÷üåé
ñûâîðîòêîé (FCS) è êîêòåéëåì ôàêòîðîâ ðîñòà) çàìåí þò ìèíèìàëüíîé ñðåäîé (áàçàëüíà 
ñðåäà, äîïîëíåííà  5% FCS) è êëåòêè èíêóáèðóþò â òå÷åíèå åùå 24 ÷àñîâ. Íà 3 äåíü
ñðåäó çàìåí þò 200 ìêë ñâåæåé ìèíèìàëüíîé ñðåäû, äîïîëíåííîé èëè íå äîïîëíåííîé 100
íã/ìë VEGF (R&D System) è ñîäåðæàùåé èëè íå ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  è 0,1 ìêÊþðè [14C]-òèìèäèíà. Êëåòêè èíêóáèðóþò ïðè 37°C, 5% CO2 â òå÷åíèå

4 äíåé. Çàòåì êîëè÷åñòâåííî îïðåäåë þò çàõâàò [14C]-òèìèäèíà, ïîäñ÷èòûâà 
ðàäèîàêòèâíîñòü. Àíàëèç îñóùåñòâë þò â òðåõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíêàõ.

Êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  ÄÌÑÎ â àíàëèçå ñîñòàâë åò 0,1%. % èíãèáèðîâàíè 
ðàññ÷èòûâàþò êàê

[èìï/ìèí(+VEGF)-èìï/ìèí(+VEGF+cpd)/èìï/ìèí(+VEGF)-èìï/ìèí(BM5%FCS)]x100.
2.2 Âëè íèå ìîëåêóë íà VEGF-íåçàâèñèìûé ðîñò HDMEC:
HDMEC (5000 êëåòîê íà ëóíêó) âûñåâàþò â ïîëíîé ñðåäå (CM) â 96-ìóëüòèëóíî÷íûå

ïëàíøåòû Cytostar (Amersham), ïðåäâàðèòåëüíî ïîêðûòûå ôàêòîðîì ïðèñîåäèíåíè 
(Attachment factor=AF, Cascad Biologies) ïðè 37°C, 5% CO2 â äåíü 1. Çàòåì ïîëíóþ ñðåäó
óäàë þò è êëåòêè èíêóáèðóþò â 200 ìêë ïîëíîé ñðåäû, ñîäåðæàùåé ìîëåêóëû ñîåäèíåíèé
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  è [14C]-òèìèäèí (0,1 ìêÊþðè). Çàõâàò [14C]-òèìèäèíà îïðåäåë þò
êîëè÷åñòâåííî, èñïîëüçó  Wallac áåòàïëàíøåò ïîñëå 3 äíåé èíêóáèðîâàíè . %
èíãèáèðîâàíè  ðàññ÷èòûâàþò êàê

[èìï/ìèí(CM)-èìï/ìèí(CM+cpd)/èìï/ìèí(ÑÌ)]õ100.
C. ÌÅÒÎÄÈÊÀ ÀÍÀËÈÇÀ IN VITRO ÄËß AURORA2
1. Èíãèáèðóþùåå äåéñòâèå ñîåäèíåíèé íà Aurora2 êèíàçó
Èíãèáèðóþùåå äåéñòâèå ñîåäèíåíèé íà Aurora2 êèíàçó îïðåäåë þò, èñïîëüçó 

ðàäèîàêòèâíûé àíàëèç ñ èñïîëüçîâàíèåì õåëàòèðîâàííûõ íèêåëåì ôëýø-ïëàíøåòîâ.
His-ìå÷åííóþ ïî N-êîíöó ïîëíîé äëèíû ðåêîìáèíàíòíóþ aurora2 ýêñïðåññèðóþò â E.coli

è î÷èùàþò ïî÷òè äî ãîìîãåííîñòè.
Ñ-òåðìèíàëüíûé ôðàãìåíò (Q1687-H2101) His-ìå÷åííûé ïî N-êîíöó NuMA ( äåðíûé

áåëîê, êîòîðûé àññîöèèðîâàí ñ ìèòîòè÷åñêèì àïïàðàòîì) ýêñïðåññèðóþò â E.coli,
î÷èùàþò, èñïîëüçó  õåëàòèðîâàííóþ íèêåëåì õðîìàòîãðàôèþ, è èñïîëüçóþò â êà÷åñòâå
ñóáñòðàòà â àíàëèçå Aurora2 êèíàçû. Äë  îïðåäåëåíè  àêòèâíîñòè êèíàçû NuMA ñâåæèé
ñóáñòðàò óðàâíîâåøèâàþò â êèíàçíîì áóôåðå (50 ìÌ Tris-HCl, pH 7,5, 50 ìÌ NaCl, 10 ìÌ
MgCl2), äîïîëíåííîì 10% (îá./îá.) ãëèöåðèíîì è 0,05% (âåñ./îá.) NP40, èñïîëüçó 
õðîìàòîãðàôèþ íà  êîëîíêå Pharmacia PD 10.

Àêòèâíîñòü êèíàçû Aurora2 îïðåäåë þò, èñïîëüçó  õåëàòèðîâàííûå íèêåëåì ôëýø-
ïëàíøåòû (New Eng1and Nuclear, model SMP107). Êàæäà  ëóíêà ñîäåðæèò 100 ìêë
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ñëåäóþùåãî ðàñòâîðà: 0,02 ìêÌ Aurora2; 0,5 ìêÌ NuMA ñóáñòðàòà; 1 ìêì ATP,
äîïîëíåííîãî 0,5 ìêÊþðè [γ-33P]-ATP. Ðàñòâîðû èíêóáèðóþò â òå÷åíèå 30 ìèíóò ïðè 37°C.
Çàòåì àíàëèòè÷åñêèé áóôåð óäàë þò è ëóíêè äâàæäû ïðîìûâàþò 300 ìêë êèíàçíîãî
áóôåðà. Ðàäèîàêòèâíîñòü èçìåð þò â êàæäîé èç ëóíîê, èñïîëüçó  ïðèáîð Packard Model
Top Count NXT.

Ôîíîâûé ñèãíàë âû÷èñë þò èç èçìåðåíèé ðàäèîàêòèâíîñòè â äóáëèðîâàííûõ ëóíêàõ,
ñîäåðæàùèõ òîëüêî ðàäèîàêòèâíûé ATP â êèíàçíîì áóôåðå îáðàáîòêîé ïî ñïîñîáó äðóãèõ
ïðèìåðîâ.

Êîíòðîëüíóþ àêòèâíîñòü îïðåäåë þò, èñïîëüçó  èçìåðåíè  ðàäèîàêòèâíîñòè â
äóáëèðîâàííûõ ëóíêàõ, ñîäåðæàùèõ ïîëíûé àíàëèòè÷åñêèé êîêòåéëü (ATP, Aurora2 è NuMA
ñóáñòðàò) â îòñóòñòâèå òåñòîâîãî ñîåäèíåíè .

Èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè Aurora2 ñîåäèíåíèåì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âûðàæàþò êàê
ïðîöåíò èíãèáèðîâàíè  êîíòðîëüíîé àêòèâíîñòè, äåìîíñòðèðóåìîé â îòñóòñòâèå òåñòîâîãî
ñîåäèíåíè . Â êà÷åñòâå êîíòðîë  çà èíãèáèðîâàíèåì â êàæäûé ïëàíøåò âêëþ÷àþò
ñòàâðîñïîðèí (Staurosporin).

ÈÊ50 ðàññ÷èòûâàþò äë  ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ïîñòðîèâ êðèâóþ
çàâèñèìîñòè äîçà-îòâåò. ÈÊ50 ñîîòâåòñòâóåò êîíöåíòðàöèè ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè , êîòîðîå âûçûâàåò 50% èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè êèíàçû.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò àêòèâíîñòü Aurora2 ñ ÈÊ50

â èíòåðâàëå çíà÷åíèé êîíöåíòðàöèé îò 100 ìèêðîìîëåé äî 0,1 ìèêðîìîë .
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò àêòèâíîñòü Aurora2 ñ
ÈÊ50 â èíòåðâàëå çíà÷åíèé êîíöåíòðàöèé îò 100 íàíîìîëåé äî 10 íàíîìîëåé.

D. ÌÅÒÎÄÈÊÀ ÀÍÀËÈÇÀ IN VITRO ÄËß FAK
1. Èíãèáèðóþùèå äåéñòâè  ñîåäèíåíèé íà FAK
Èíãèáèðóþùèå äåéñòâè  ñîåäèíåíèé íà FAK êèíàçó - àíàëèç àóòîôîñôîðèëèðîâàíè  -

îïðåäåë þò, èñïîëüçó  ôëóîðåñöåíòíûé àíàëèç ñ ðàçðåøåíèåì âî âðåìåíè.
Ôåðìåíò ïîëíîé äëèíû êÄÍÊ ÷åëîâåêà êëîíèðóþò â âåêòîð ýêñïðåññèè áàêóëîâèðóñà

pFastBac HTc. Áåëîê áûë ýêñïðåññèðîâàí è î÷èùåí äî ïðèìåðíî 70% ãîìîãåííîñòè.
Àêòèâíîñòü êèíàçû îïðåäåë þò â 50 ìÌ Hepes pH 7,2, ñîäåðæàùåì 10 ìÌ MgCl2, 100

ìêÌ Na3VO4, 15 ìêÌ àäåíîçèíòðèôîñôàòà. Ôåðìåíòàòèâíóþ ðåàêöèþ çàêàí÷èâàþò,
äîáàâë   Enzyme Hepes áóôåð pH 7,0, ñîäåðæàùèé 0,4M KF, 133 ìÌ EDTA, BSA 0,1%,
ñîäåðæàùèé àíòè-6His àíòèòåëî, ìå÷åííîå XL665 (FAK ìå÷åí His) è ìîíîêëîíàëüíîå
òèðîçèíôîñôîñïåöèôè÷åñêîå àíòèòåëî, êîíúþãèðîâàííîå ñ êðèïòàòîì åâðîïè  (Eu-K).
Îòëè÷èòåëüíûå îñîáåííîñòè ôëóîðîôîðîâ, XL-665 è Eu-K ïðåäñòàâëåíû ó G.Mathis et al.,
Anticancer Research, 1997, 17, pages 3011-3014. Ñïåöèôè÷åñêèé äîëãîâðåìåííûé ñèãíàë
XL-665, âîçíèêàþùèé òîëüêî â òîì ñëó÷àå, åñëè FAK ôåðìåíò àóòîôîñôîðèëèðîâàí,
èçìåð þò ñ ïîìîùüþ àíàëèçàòîðà Packard Discovery Microplate. Èíãèáèðîâàíèå FAK
àêòèâíîñòè ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  âûðàæàþò êàê ïðîöåíò èíãèáèðîâàíè 
êîíòðîëüíîé àêòèâíîñòè, ïðî âë þùåéñ  â îòñóòñòâèå èñïûòóåìîãî ñîåäèíåíè .

2. Ïðîëèôåðàöè /æèçíåñïîñîáíîñòü êëåòîê ìåëàíîìû ÷åëîâåêà SK-Mel-28 ïî äàííûì
çàõâàòà [I4C]òèìèäèíà

2.1 Êëåòî÷íà  êóëüòóðà, ââåäåíèå ìåòîê â SK-Mel-28 è îñóùåñòâëåíèå àíàëèçà.
SK-Mel-28 âûñåâàþò â êîëè÷åñòâå 5000 êëåòîê íà ëóíêó â Cytostar 96-ìóëüòèëóíî÷íûå

ïëàíøåòû (Amersham) ïðè 37°C, 5% CO2, â äåíü 1. Â äåíü 2, êëåòî÷íóþ ñðåäó çàìåí þò
ñâåæåé ìèíèìàëüíî íåîáõîäèìîé ñðåäîé Èãëà (MEM), êóëüòóðàëüíîé ñðåäîé, äîïîëíåííîé
10% FCS, 1% íå íåçàìåíèìûìè àìèíîêèñëîòàìè, 1% ïèðóâàòîì íàòðè  è ñîäåðæàùèé 0,1
ìêÊþðè [14C]-òèìèäèí ïëþñ âîçðàñòàþùèå êîíöåíòðàöèè ñîåäèíåíèé â êîíå÷íîì îáúåìå
200 ìêë. Êëåòêè èíêóáèðóþò ïðè 37°Ñ, 5% CO2 â òå÷åíèå 48 ÷àñîâ. Çàõâàò [14C]-òèìèäèíà
îïðåäåë þò êîëè÷åñòâåííî, èçìåð   ðàäèîàêòèâíîñòü ÷åðåç 48 ÷àñîâ ïîñëå íà÷àëà
îáðàáîòêè. Àíàëèç âåäóò â òðåõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíêàõ.

2.2 Îáðàáîòêà ðåçóëüòàòîâ
(i) Ðàññ÷èòûâàþò ñðåäíåå ±s.e.m. äë  êàæäîãî íàáîðà èç òðåõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê.
(ii) Ìàêñèìàëüíîé îêàçàëàñü ðåàêöè  äë  ïîçèòèâíûõ êîíòðîëüíûõ ëóíîê, ñîäåðæàùèõ

êëåòêè, íî íå ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè .
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(iii) Ìèíèìàëüíîé îêàçàëàñü ðåàêöè  äë  êîíòðîëüíûõ ëóíîê, íå ñîäåðæàùèõ êëåòêè è
íå ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè .

(iv) Èñïîëüçó  ýòè çíà÷åíè  â êà÷åñòâå ìàêñèìàëüíûõ (100%) è ìèíèìàëüíûõ (0%)
çíà÷åíèé ñîîòâåòñòâåííî, ðåçóëüòàòû íîðìèðóþò, ïîëó÷à  ïðîöåíò îò ìàêñèìàëüíîé
ðåàêöèè.

(v) Ñòðî ò êðèâóþ çàâèñèìîñòè äîçà-îòâåò è ðàññ÷èòûâàþò âåëè÷èíó ÈÊ50 (êîíöåíòðàöè 
ëåêàðñòâà, êîòîðà  âûçûâàåò 50% óìåíüøåíèå çàõâàòà [14C]-òèìèäèíà) äë  ñîåäèíåíè .

3. Ìèãðàöè  êëåòîê ìåëàíîìû SK-Mel-28 ÷åëîâåêà íà ìàòðèöå ôèáðîíåêòèíà.
3.1 Êëåòî÷íà  êóëüòóðà è îñóùåñòâëåíèå àíàëèçà.
SK-Mel-28 (250000 êëåòîê) ïðåäâàðèòåëüíî îáðàáàòûâàþò âîçðàñòàþùèìè

êîíöåíòðàöè ìè ñîåäèíåíèé â òå÷åíèå 15 ìèí ïðè 37°C, 5% CO2. Çàòåì èõ ïîìåùàþò â
ïðèñóòñòâèè ñîåäèíåíè  íà âåðõíþþ ÷àñòü 12 ìêì 12-ìóëüòèëóíî÷íûõ õåìîòàêñèñíûõ
êàìåð Boyden (Becton Dickinson) è îñòàâë þò äë  ìèãðàöèè â íèæíþþ êàìåðó, ñîäåðæàùóþ
ôèáðèíîãåí (10 ìêã/ìë) â êà÷åñòâå õåìîàòòðàêòàíòà â áàçàëüíîé RPMI êóëüòóðàëüíîé
ñðåäå íà 24 ÷àñà ïðè 37°C, 5% CO2. Çàòåì êëåòêè ôèêñèðóþò è îêðàøèâàþò Diff-Quick
(Diff-Quick Fix, I è II ðàñòâîðû, Dade Behring) è êëåòêè èç âåðõíåé ÷àñòè êàìåðû
óäàë þò. Ï òíà ñîëþáèëèçèðóþò ñ íèæíåé ñòîðîíû ïðèëèïøèõ êëåòîê è ìèãðàöèþ êëåòîê
îöåíèâàþò êîëè÷åñòâåííî, èñïîëüçó  èçìåðåíèå îïòè÷åñêîé ïëîòíîñòè. Àíàëèç
îñóùåñòâë þò äë  äâóõ ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê.

3.2 Îáðàáîòêà ðåçóëüòàòîâ
(i) Ðàññ÷èòûâàþò ñðåäíåå ±s.e.m. äë  êàæäîãî íàáîðà ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê.
(ii) Ìàêñèìàëüíîé îêàçàëàñü ðåàêöè  äë  ïîçèòèâíûõ êîíòðîëüíûõ ëóíîê, ñîäåðæàùèõ

êëåòêè, íî íå ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè  è ñ ïðåäîñòàâëåíèåì âîçìîæíîñòè ìèãðèðîâàòü íà
ôèáðîíåêòèí.

(iii) Ìèíèìàëüíîé îêàçàëàñü ðåàêöè  äë  êîíòðîëüíûõ ëóíîê, ñîäåðæàùèõ êëåòêè è íå
ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè  ñ ïðåäîñòàâëåíèåì âîçìîæíîñòè ìèãðèðîâàòü íà áàçàëüíóþ
êóëüòóðàëüíóþ ñðåäó áåç õåìîàòòðàêòàíòà.

(iv) Èñïîëüçó  ýòè çíà÷åíè  â êà÷åñòâå ìàêñèìàëüíûõ (100%) è ìèíèìàëüíûõ (0%)
çíà÷åíèé ñîîòâåòñòâåííî, ðåçóëüòàòû íîðìèðóþò, ïîëó÷à  ïðîöåíò îò ìàêñèìàëüíîé
ðåàêöèè.

(v) Ñòðî ò êðèâóþ çàâèñèìîñòè äîçà-îòâåò è ðàññ÷èòûâàþò âåëè÷èíó ÈÊ50 (êîíöåíòðàöè 
ëåêàðñòâà, êîòîðà  âûçûâàåò 50% óìåíüøåíèå ìèãðàöèè êëåòîê) äë  ñîåäèíåíè .

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò FAK àêòèâíîñòü ñ ÈÊ50 â
èíòåðâàëå çíà÷åíèé êîíöåíòðàöèé îò 100 ìèêðîìîëåé äî 0,3 ìèêðîìîë .

E. ÌÅÒÎÄÈÊÀ ÀÍÀËÈÇÀ IN VITRO ÄËß IGF1R
1. Èíãèáèðóþùèå äåéñòâè  ñîåäèíåíèé íà IGF1R
Èíãèáèðóþùèå äåéñòâè  ñîåäèíåíèé íà IGF1R - àíàëèç àêòèâíîñòè ôîñôîðèëèðîâàíè  -

îïðåäåë þò, èñïîëüçó  ôëóîðåñöåíòíûé àíàëèç ñ ðàçðåøåíèåì âî âðåìåíè.
Öèòîïëàçìè÷åñêèé äîìåí ÷åëîâå÷åñêîãî IGF1R áûë êëîíèðîâàí â âèäå ãèáðèäà

ãëóòàòèîí S-òðàíñôåðàçû (GST) â áàêóëîâèðóñíûé âåêòîð ýêñïðåññèè pFastBac ñ ìåòêîé
GST. Áåëîê áûë ýêñïðåññèðîâàí â SF21 êëåòêè è î÷èùåí äî ïðèìåðíî 80% ãîìîãåííîñòè.

Àêòèâíîñòü êèíàçû îïðåäåë þò â 50 ìÌ Hepes pH 7,5, ñîäåðæàùåì 5 ìÌ MnCl2, 50 ìÌ
NaCl, 13% ãëèöåðèíà, 0,025% Tween 20, 120 ìêÌ àäåíîçèíòðèôîñôàòà. Ôåðìåíòàòèâíûå
ðåàêöèè çàêàí÷èâàþò, äîáàâë   100 ìÌ Hepes áóôåðà pH 7,0, ñîäåðæàùåãî 0,4M KF, 133
ìÌ EDTA, BSA 0,1%, ñîäåðæàùåãî â êà÷åñòâå àíòè-GST àíòèòåëî, ìå÷åííîå XL665, è àíòè-
ôîñôîòèðîçèíîâîå àíòèòåëî, êîíúþãèðîâàííîå ñ êðèïòàòîì åâðîïè  (Eu-K).
Îòëè÷èòåëüíûå îñîáåííîñòè äâóõ ôëóîðîôîðîâ, XL-665 è Eu-K, ïðåäñòàâëåíû G.Mathis et
al., Anticancer Research, 1997, 17, pages 3011-3014. Ñïåöèôè÷åñêèé
äîëãîâðåìåííûé ñèãíàë XL-665, âîçíèêàþùèé òîëüêî â òîì ñëó÷àå, åñëè IGF1R ôåðìåíò
àóòîôîñôîðèëèðîâàí, èçìåð þò ñ ïîìîùüþ Victor àíàëèçàòîðà (Perkin-Elmer).
Èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè IGF1R êèíàçû ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
âûðàæàþò êàê ïðîöåíò îò êîíòðîëüíîé àêòèâíîñòè, äåìîíñòðèðóåìîé â îòñóòñòâèå
ñîåäèíåíèé.

2. Ïðîëèôåðàöè /æèçíåñïîñîáíîñòü êëåòîê êàðöèíîìû ìîëî÷íîé æåëåçû ÷åëîâåêà MCF-
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7 ïî äàííûì çàõâàòà [I4C]òèìèäèíà.
2.1 Êëåòî÷íà  êóëüòóðà, ìå÷åííà  êëåòêàìè MCF-7, è îñóùåñòâëåíèå àíàëèçà.
Ïðîòèâîïðîëèôåðàòèâíîå äåéñòâèå ìîëåêóë íà MCF-7 êëåòêè îöåíèâàþò ïî

çàõâàòó [14C]-òèìèäèíà â òå÷åíèå 72 ÷àñîâ ïîñëå èíäóöèðîâàííîé IGF1 êëåòî÷íîé
ïðîëèôåðàöèè.

MCF-7 êëåòêè âûñåâàþò â êîëè÷åñòâå 25000 êëåòîê íà ëóíêó â Cytostar 96-
ìóëüòèëóíî÷íûå ïëàíøåòû (Amersham) ïðè 37°C, 5% CO2, â äåíü 1 è îñòàâë þò íà íî÷ü
â EMEM ñðåäå, äîïîëíåííîé 10% FCS, ÷òîáû îáåñïå÷èòü ïðèëèïàíèå êëåòîê. Â äåíü 2
êóëüòóðàëüíóþ ñðåäó çàìåí þò EMEM/HamF12 50/50, ÷òîáû óäàëèòü êëåòêè íà 24 ÷àñà. Íà 3
äåíü êëåòî÷íóþ ñðåäó çàìåí þò ñâåæåé EMEM ñðåäîé, äîïîëíåííîé 1% ïèðóâàòîì íàòðè ,
ïåíèöèëëèíîì, ñòðåïòàìèöèíîì è 50 íã/ìë êîíå÷íîé êîíöåíòðàöèè IGF1. Çàòåì äîáàâë þò
0,1 ìêÊþðè [14C]-òèìèäèíà è 3 ìêë ñîåäèíåíèé â 213 ìêë êîíå÷íîãî îáúåìà. Êëåòêè
èíêóáèðóþò ïðè 37°Ñ, 5% CO2 â òå÷åíèå 72 ÷àñîâ. Çàõâàò [14C]-òèìèäèíà îïðåäåë þò
êîëè÷åñòâåííî, ïîäñ÷èòûâà  ðàäèîàêòèâíîñòü ÷åðåç 72 ÷àñà ïîñëå ïðîëèôåðàöèè,
âûçâàííîé IGF1 (Microbeta trilux ñ÷åò÷èê, Perkin-Elmer). Îïðåäåëåíè  ÈÊ50 äóáëèðîâàíû äë 
10 âîçðàñòàþùèõ êîíöåíòðàöèé.

2.2 Îáðàáîòêà ðåçóëüòàòîâ
(i) Ðàññ÷èòûâàþò ñðåäíåå ±s.e.m. äë  êàæäîãî íàáîðà ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê.
(ii) Ìàêñèìàëüíûì îêàçàëñ  ñèãíàë ðåàêöèè äë  ïîçèòèâíûõ êîíòðîëüíûõ ëóíîê,

ñîäåðæàùèõ êëåòêè, ñòèìóëèðîâàííûå IGF1, íî íå ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè .
(iii) Ìèíèìàëüíûì îêàçàëñ  ñèãíàë ðåàêöèè äë  êîíòðîëüíûõ ëóíîê, ñîäåðæàùèõ

íåñòèìóëèðîâàííûå IGF1 êëåòêè è íå ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè .
(iv) Èñïîëüçó  ýòè çíà÷åíè  â êà÷åñòâå ìàêñèìàëüíûõ (100%) è ìèíèìàëüíûõ (0%)

çíà÷åíèé ñîîòâåòñòâåííî, ðåçóëüòàòû íîðìàëèçóþò, ïîëó÷à  ïðîöåíò îò ìàêñèìàëüíîé
ðåàêöèè.

(v) Ñòðî ò êðèâóþ çàâèñèìîñòè äîçà-îòâåò ïî 10 òî÷êàì è ðàññ÷èòûâàþò âåëè÷èíó ÈÊ50

(êîíöåíòðàöè  ëåêàðñòâà, êîòîðà  âûçûâàåò 50% ñíèæåíèå ñïåöèôè÷åñêîãî ñèãíàëà),
èñïîëüçó  íåëèíåéíûé ðåãðåññèîííûé àíàëèç.

3. IGF1R àóòîôîñôîðèëèðîâàíèå â êëåòî÷íîé ëèíèè MCF7 ïîñëå ñòèìóë öèè IGF1
3.1 Êëåòî÷íà  êóëüòóðà è îñóùåñòâëåíèå àíàëèçà.
IGF1-èíäóöèðîâàííîå IGF1R àóòîôîñôîðèëèðîâàíèå â êëåòêàõ îöåíèâàþò, èñïîëüçó 

òåõíèêó ELISA.
MCF-7 êëåòêè âûñåâàþò â êîíöåíòðàöèè 600000 êëåòîê íà ëóíêó â 6-ìóëüòèëóíî÷íûå

ïëàíøåòû, îñòàâë þò â òå÷åíèå íî÷è â 10% ñûâîðîòêå, à çàòåì ëèøàþò ñûâîðîòêè íà 24
÷àñà. Ñîåäèíåíè  äîáàâë þò ê ñðåäå çà 1 ÷àñ äî ñòèìóë öèè IGF1. ×åðåç 10 ìèíóò ïîñëå
IGF1 ñòèìóë öèè îñóùåñòâë þò êëåòî÷íûé ëèçèñ, èñïîëüçó  Hepes 50 ìÌ pH 7,6, Triton
XI00 1%, îðòîâàíàäàò 2 ìÌ, èíãèáèòîðû ïðîòåàçû. Êëåòî÷íûå ëèçàòû èíêóáèðóþò â 96-
ìóëüòèëóíî÷íûõ ïëàíøåòàõ, ïðåäâàðèòåëüíî ïîêðûòûõ àíòè-IGF1R àíòèòåëàìè, çàòåì
èíêóáèðóþò ñ àíòè-ôîñôîòèðîçèíîâûì àíòèòåëîì, ïðèñîåäèíåííûì ê ôåðìåíòó
ïåðîêñèäàçû. Óðîâåíü àêòèâíîñòè ïåðîêñèäàçû (èçìåðåííûé ïî îïòè÷åñêîé ïëîòíîñòè ñ
èñïîëüçîâàíèåì ëþìèíåñöåíòíîãî ñóáñòðàòà) îòðàæàåò ñîñòî íèå ôîñôîðèëèðîâàíè 
ðåöåïòîðîâ.

3.2 Îáðàáîòêà ðåçóëüòàòîâ
(i) Ðàññ÷èòûâàþò ñðåäíåå ± s.e.m, äë  êàæäîãî íàáîðà ïîâòîð þùèõñ  ëóíîê.
(ii) Ìàêñèìàëüíîå çíà÷åíèå ñèãíàëà ðåàêöèè ðàññ÷èòûâàþò äë  ïîçèòèâíûõ êîíòðîëüíûõ

ëóíîê, ñîäåðæàùèõ ëèçàòû êëåòîê, ñòèìóëèðîâàííûõ IGF1, íî íå ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè .
(iii) Ìèíèìàëüíîå çíà÷åíèå ñèãíàëà ðåàêöèè ðàññ÷èòûâàþò äë  êîíòðîëüíûõ ëóíîê,

ñîäåðæàùèõ ëèçàòû íåñòèìóëèðîâàííûõ êëåòîê è íå ñîäåðæàùèõ ñîåäèíåíè .
(iv) Èñïîëüçó  ýòè âåëè÷èíû êàê ìàêñèìàëüíîå (100%) è ìèíèìàëüíîå (0%) çíà÷åíè 

ñîîòâåòñòâåííî, ðåçóëüòàòû íîðìèðóþò, ïîëó÷à  ïðîöåíò îò ìàêñèìàëüíîé ðåàêöèè.
(v) Ñòðî ò êðèâóþ çàâèñèìîñòè äîçà-îòâåò è ðàññ÷èòûâàþò ÈÊ50 (êîíöåíòðàöè 

ëåêàðñòâà, êîòîðà  âûçûâàåò 50% ñíèæåíèå ðåçóëüòàòîâ èçìåðåíè  îïòè÷åñêîé ïëîòíîñòè)
äë  ñîåäèíåíèé.

Êîíêðåòíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò IGF1R àêòèâíîñòü ïðè
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çíà÷åíè õ ÈÊ50 â èíòåðâàëå îò 100 ìèêðîìîëåé äî 60 íàíîìîëåé. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå
ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò IGF1R àêòèâíîñòü ïðè çíà÷åíè õ ÈÊ50 â
èíòåðâàëå îò 100 íàíîìîëåé äî 60 íàíîìîëåé.

ÌÅÒÎÄÈÊÀ ÀÍÀËÈÇÀ IN VIVO ÄËß ÈÍÃÈÁÈÒÎÐÎÂ SYK
1. Èíãèáèðîâàíèå èñêóññòâåííî âûçâàííîãî àíòèãåíîì âîñïàëåíè  äûõàòåëüíûõ ïóòåé -

îäíîäíåâíûå è ìíîãîäíåâíûå èññëåäîâàíè  ïåðîðàëüíîãî ââåäåíè  äîç.
Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îöåíèâàþò, èñïîëüçó  àëëåðãè÷íûõ êðûñ Brown

Norway. Èñïîëüçóåìûå â ýòèõ in vivo èññëåäîâàíè õ ìîäåëè èìèòèðóþò ñîîòâåòñòâóþùèå
ïàòîëîãè÷åñêèå îñîáåííîñòè àëëåðãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé äûõàòåëüíûõ ïóòåé. Äàííûå
èññëåäîâàíè  äåìîíñòðèðóþò, ÷òî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò
íàêîïëåíèå âîñïàëèòåëüíûõ êëåòîê â äûõàòåëüíûõ ïóò õ àëëåðãèêîâ ÷åðåç 24 ÷àñà ïîñëå
èíãàë öèè àíòèãåíîì. Â êîíöå ýêñïåðèìåíòà êîëè÷åñòâåííî îïðåäåë þò ïî âëåíèå
âîñïàëèòåëüíûõ ëåéêîöèòîâ â áðîíõîàëüâåîë ðíîé ïðîìûâî÷íîé æèäêîñòè (BALF),
ëåãî÷íîì äàéäæåñòå è â òêàí õ ïî ðåçóëüòàòàì ãèñòîïàòîëîãè÷åñêîãî àíàëèçà.

Ïðîòîêîë ñåíñèáèëèçàöèè è ñòèìóë öèè
Brown Norway êðûñ ñåíñèáèëèçèðóþò â äíè 0, 12 è 21  è÷íûì àëüáóìèíîì (100 ìêã

âíóòðèáðþøèííî), êîòîðûé ââîä ò âìåñòå ñ ãèäðîêñèäîì àëþìèíè  (100 ìã,
âíóòðèáðþøèííî). Íà 30 äåíü êðûñ ýêñïîíèðóþò 1% àýðîçîëþ  è÷íîãî àëüáóìèíà â òå÷åíèå
30 ìèíóò. Çàòåì æèâîòíûõ âîçâðàùàþò â ïîìåùåíèå ñîäåðæàíè .

Ïðîòîêîë äë  äîçèðîâàíè 
Òåñòèðóåìîå ëåêàðñòâî ââîä ò ïåðîðàëüíî çà 1 ÷àñ äî íà÷àëà èíãàë öèîííîãî

çàðàæåíè  àíòèãåíîì. ×åòûðå ÷àñà ñïóñò  ïîñëå èíãàë öèîííîãî çàðàæåíè  àíòèãåíîì
ïåðîðàëüíî ââîä ò âòîðóþ äîçó ëåêàðñòâà. Äîçû ñîåäèíåíè  ââîä ò â
ïîëóëîãàðèôìè÷åñêîì äåëåíèè ìåæäó 3 è 100 ìêã/êã.

Â îòäåëüíûõ èññëåäîâàíè õ ëåêàðñòâî ââîä ò äâàæäû â äåíü â òå÷åíèå 4 äíåé äî
èíãàë öèè àíòèãåíîì. Êîíå÷íà  äîçà ñîåäèíåíè  â ýòèõ èññëåäîâàíè õ òàêæå ââîäèëàñü
÷åðåç 4 ÷àñà ïîñëå ñòèìóë öèè àíòèãåíîì.

Ïðîòîêîë äë  âûäåëåíè  áðîíõîàëüâåîë ðíîãî ëàâàæà (BAL)
×åðåç 24 ÷àñà ïîñëå èíãàë öèîííîãî çàðàæåíè  àíòèãåíîì êëåòêè âûäåë þò èç ïðîñâåòà

äûõàòåëüíûõ ïóòåé, îñóùåñòâë þò áðîíõîàëüâåîë ðíûé ëàâàæ ïîñëå óìåðùâëåíè 
æèâîòíûõ è ïðîìûâàþò ëåãêèå òðåì  àëèêâîòàìè ïî 5 ìë RPMI/FCS. Ïðîìûâî÷íóþ
æèäêîñòü êàæäûé ðàç îñòàâë þò â ëåãêèõ íà 30 ñåêóíä, ïåðåä òåì êàê åå îñòîðîæíî
óäàë þò. Òðè îáðàçöà îáúåäèí þò è ïîëíîå è äèôôåðåíöèàëüíîå êîëè÷åñòâî áåëûõ
êðîâ íûõ òåëåö îïðåäåë þò íà BAL îáðàçöàõ. Äë  îöåíêè ïîëíîãî è äèôôåðåíöèàëüíîãî
êîëè÷åñòâà êëåòîê èñïîëüçóþò ñèñòåìó ARGOS, èñïîëüçó  ñâåòîâóþ ìèêðîñêîïèþ Wright-
Giemsa îêðàøåííûõ öèòîöåíòðèôóæíûõ ïðåïàðàòîâ.

Ïðîòîêîë äë  ãèñòîïàòîëîãèè ëåãêèõ
Ñðàçó ïîñëå BAL â ëåãêèå íàãíåòàþò 10% íåéòðàëüíûé çàáóôåðåííûé ôîðìàëèí (NBF)

ïðè äàâëåíèè 30 ñì âîä. ñò. Ëåãêèå óäàë þò è ïîìåùàþò â ñîñóäû ñ 10% NBF. Ïîñëå
ôèêñàöèè 10% NBF ìèíèìóì â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ, ëåãêèå îáðàáàòûâàþò
ôðàêöèîíèðîâàííûì ñïèðòîì è ïîêðûâàþò âîñêîì. Ëåãêèå ðàçðåçàþò ïðîäîëüíî è îäèí 2
ìêì ïðîäîëüíûé ñðåç äë  êàæäîãî èç æèâîòíûõ âûðåçàþò íà óðîâíå îñíîâíîãî áðîíõà.
Çàòåì ñðåçû îêðàøèâàþò ãåìàòîêñèëèíîì è ýîçèíîì. Ïðîâîä ò ïàòîëîãè÷åñêèå îöåíêè è
îöåíèâàþò ñîñòî íè  áðîíõèîë ðíîãî ýïèòåëè  è ñóá-ìóêîçû.

Ïðîòîêîë äë  ëåãî÷íîé ôåðìåíòàöèè
Â íåêîòîðûõ èññëåäîâàíè õ ñàìè ëåãêèå áûëè ôåðìåíòèðîâàíû äë  âûäåëåíè 

âîñïàëèòåëüíûõ êëåòîê, ëîêàëèçîâàííûõ âíóòðè òêàíåé.
Â ýòèõ èññëåäîâàíè õ êëåòêè ïîëó÷àþò â ðåçóëüòàòå ïåðôóçèè ëåâîãî ëåãêîãî RPMI/FCS

äë  óäàëåíè  êëåòîê êðîâè íåìåäëåííî ïîñëå BAL. Â ýòèõ èññëåäîâàíè õ â ïðàâóþ ñòîðîíó
ëåãêîãî ââîäèëè è ôèêñèðîâàëè çàáóôåðåííûì ôîðìàëèíîì äë  ãèñòîïàòîëîãè÷åñêîãî
èññëåäîâàíè . Ëåãêîå, êîòîðîå ïîäëåæàëî ôåðìåíòàöèè, ñòàíäàðòèçîâàëè ïî æèâîòíûì,
áåð  300 ìã ñðåçû ëåãî÷íîé òêàíè è ïîäâåðãà  èõ ôåðìåíòàöèè êîëëàãåíàçîé. Ýòî
îñâîáîæäàåò êëåòêè â ëåãî÷íîé òêàíè è ïîçâîë åò èõ âûäåëèòü. Äë  ýòèõ âûäåëåííûõ
êëåòîê îñóùåñòâë þò ïîëíûé è äèôôåðåíöèàëüíûé ïîäñ÷åò êëåòîê.
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Ðåçóëüòàòû
(i) Ïîñëå èíãàë öèè àíòèãåíîì íàáëþäàåòñ  çíà÷èòåëüíîå óâåëè÷åíèå êîëè÷åñòâà

ýîçèíîôèëîâ è íåéòðîôèëîâ ó ãðóïï æèâîòíûõ, íå îáðàáîòàííûõ ëåêàðñòâîì.
Ñâèäåòåëüñòâîì òîìó  âë åòñ  çíà÷èòåëüíîå óâåëè÷åíèå ó BAL è òêàíåâûõ ïåðåâàðîâ
÷èñëà ýîçèíîôèëîâ è íåéòðîôèëîâ, òàê æå êàê è ãèñòîïàòîëîãè÷åñêà  îöåíêà ëåãêèõ.

(ii) Íèêàêèõ èçìåíåíèé íå íàáëþäàëîñü â êîëè÷åñòâå BAL ìàêðîôàã/ìîíîöèò êëåòîê ïðè
çàðàæåíèè àíòèãåíîì èëè ïðè ëþáîì ëå÷åíèè ëåêàðñòâàìè.

(iii) Ñîåäèíåíè  ñïîñîáíû çàìåòíî èíãèáèðîâàòü èíôèëüòðàöèþ íåéòðîôèëîâ è
ýîçèíîôèëîâ â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ ïîñëå ñòèìóë öèè àíòèãåíîì ïî ñðàâíåíèþ ñ íå
îáðàáîòàííûìè ëåêàðñòâîì êîíòðîëüíûìè æèâîòíûìè ïðè îöåíêå âñåìè òðåì  óêàçàííûìè
âûøå ìåòîäàìè. Ýôôåêòèâíûé äîçîâûé èíòåðâàë ñîñòàâèë îò 3 äî 100 ìã/êã ïåðîðàëüíî.

(iv) Â ìíîãîäíåâíûõ èññëåäîâàíè õ ââåäåíè  ëåêàðñòâ íàáëþäàåòñ  êîëè÷åñòâåííî
ñõîäíîå èíãèáèðîâàíèå êëåòî÷íîãî ïðèòîêà ñ òåì, êîòîðûé íàáëþäàåòñ  â îäíîäíåâíûõ
èññëåäîâàíè õ.

Ýòè ðåçóëüòàòû ñâèäåòåëüñòâóþò î òîì, ÷òî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
äåìîíñòðèðóþò ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíóþ àêòèâíîñòü ïðè ïðîôèëàêòè÷åñêîì ââåäåíèè
àíòèãåíà ìîäåë ì êðûñ, âûçûâàþùåãî èíôèëüòðàöèþ ëåéêîöèòîâ.

2. Èíãèáèðîâàíèå âûçâàííîãî àíòèãåíîì âîñïàëåíè  äûõàòåëüíûõ ïóòåé - îäíîäíåâíûå
èññëåäîâàíè  âåëè÷èíû äîç

Ïðîòîêîë äë  ñåíñèáèëèçàöèè è ñòèìóë öèè
Brown Norway êðûñ ñåíñèáèëèçèðóþò â äíè 0, 12 è 21  è÷íûì àëüáóìèíîì (100 ìêã

âíóòðèáðþøèííî), êîòîðûé ââîä ò âìåñòå ñ ãèäðîêñèäîì àëþìèíè  (100 ìã,
âíóòðèáðþøèííî). Íà 30 äåíü êðûñ ýêñïîíèðóþò 1% àýðîçîëþ  è÷íîãî àëüáóìèíà â òå÷åíèå
30 ìèíóò. Çàòåì æèâîòíûõ âîçâðàùàþò â ïîìåùåíèå ñîäåðæàíè .

Ïðîòîêîë äë  äîçèðîâàíè 
Òåñòèðóåìîå ëåêàðñòâî ââîä ò íå ïåðîðàëüíî, à ÷åòûðå ðàçà âíóòðèáðþøèííî. Ñõåìà

ââåäåíè  äîç: çà 30 ìèíóò äî çàðàæåíè  è ÷åðåç 2, 4 è 8 ÷àñîâ ïîñëå èíãàë öèîííîãî
çàðàæåíè  àëëåðãåíîì.

Ïðîòîêîë äë  âûäåëåíè  áðîíõîàëüâåîë ðíîãî ëàâàæà (BAL)
×åðåç äâàäöàòü ÷åòûðå ÷àñà ïîñëå èíãàë öèîííîãî çàðàæåíè  àíòèãåíîì êëåòêè

âûäåë þò èç ïðîñâåòà äûõàòåëüíûõ ïóòåé, îñóùåñòâë þò áðîíõîàëüâåîë ðíûé ëàâàæ
ïîñëå óìåðùâëåíè  æèâîòíûõ è ïðîìûâàþò ëåãêèå òðåì  àëèêâîòàìè ïî 5 ìë RPMI/FCS.
Ïðîìûâî÷íóþ æèäêîñòü êàæäûé ðàç îñòàâë þò â ëåãêèõ íà 30 ñåêóíä, ïåðåä òåì êàê åå
îñòîðîæíî óäàë þò. Òðè îáðàçöà îáúåäèí þò, è ïîëíîå è äèôôåðåíöèàëüíîå êîëè÷åñòâî
áåëûõ êðîâ íûõ òåëåö îïðåäåë þò íà BAL îáðàçöàõ. Äë  îöåíêè ïîëíîãî è
äèôôåðåíöèàëüíîãî êîëè÷åñòâà êëåòîê èñïîëüçóþò ñèñòåìó ARGOS, èñïîëüçó  ñâåòîâóþ
ìèêðîñêîïèþ Wright-Giemsa îêðàøåííûõ öèòîöåíòðèôóæíûõ ïðåïàðàòîâ.

Ïðîòîêîë äë  ãèñòîïàòîëîãèè ëåãêèõ
Ñðàçó ïîñëå BAL â ëåãêèå íàãíåòàþò 10% íåéòðàëüíûé áóôåðèðîâàííûé ôîðìàëèí

(NBF) ïðè äàâëåíèè âîäû 30 ñì. Ëåãêèå óäàë þò è ïîìåùàþò â ñîñóäû ñ 10% NBF. Ïîñëå
ôèêñàöèè 10% NBF ìèíèìóì â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ ëåãêèå îáðàáàòûâàþò ôðàêöèîíèðîâàííûì
ñïèðòîì è ïîêðûâàþò âîñêîì. Ëåãêèå ðàçðåçàþò ïðîäîëüíî è îäèí 2 ìêì ïðîäîëüíûé ñðåç
äë  êàæäîãî èç æèâîòíûõ âûðåçàþò íà óðîâíå îñíîâíîãî áðîíõà. Çàòåì ñðåçû îêðàøèâàþò
ãåìàòîêñèëèíîì è ýîçèíîì. Ïðîâîä ò ïàòîëîãè÷åñêèå îöåíêè è îöåíèâàþò ñîñòî íè 
áðîíõèîë ðíîãî ýïèòåëè  è ñóá-ìóêîçû.

Ïðîòîêîë äë  ëåãî÷íîé ôåðìåíòàöèè
Â íåêîòîðûõ èññëåäîâàíè õ ñàìè ëåãêèå áûëè ôåðìåíòèðîâàíû äë  âûäåëåíè 

âîñïàëèòåëüíûõ êëåòîê, ëîêàëèçîâàííûõ âíóòðè òêàíåé.
Â ýòèõ èññëåäîâàíè õ êëåòêè ïîëó÷àþò â ðåçóëüòàòå ïåðôóçèè ëåâîãî ëåãêîãî RPMI/FCS

äë  óäàëåíè  êëåòîê êðîâè íåìåäëåííî ïîñëå BAL. Â ýòèõ èññëåäîâàíè õ â ïðàâóþ ñòîðîíó
ëåãêîãî ââîäèëè è åãî ôèêñèðîâàëè çàáóôåðåííûì ôîðìàëèíîì äë  ãèñòîïàòîëîãè÷åñêîãî
èññëåäîâàíè . Ëåãêîå, êîòîðîå ïîäëåæàëî ôåðìåíòàöèè, ñòàíäàðòèçîâàëè ïî æèâîòíûì,
áåð  ñðåçû ïî 300 ìã ëåãî÷íîé òêàíè è ïîäâåðãà  èõ ôåðìåíòàöèè êîëëàãåíàçîé. Ýòî
îñâîáîæäàåò êëåòêè â ëåãî÷íîé òêàíè è ïîçâîë åò èõ âûäåëèòü. Äë  ýòèõ âûäåëåííûõ
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êëåòîê îñóùåñòâë þò ïîëíûé è äèôôåðåíöèàëüíûé ïîäñ÷åò êëåòîê.
Ðåçóëüòàòû
(i) Ïîñëå èíãàë öèè àíòèãåíîì íàáëþäàåòñ  çíà÷èòåëüíîå óâåëè÷åíèå êîëè÷åñòâà

ýîçèíîôèëîâ è íåéòðîôèëîâ ó ãðóïï æèâîòíûõ, íå îáðàáîòàííûõ ëåêàðñòâîì.
Ñâèäåòåëüñòâîì òîìó  âë åòñ  çíà÷èòåëüíîå óâåëè÷åíèå ó BAL è òêàíåâûõ ïåðåâàðîâ
÷èñëà ýîçèíîôèëîâ è íåéòðîôèëîâ, òàê æå êàê è ãèñòîïàòîëîãè÷åñêà  îöåíêà ëåãêèõ.

(ii) Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ñïîñîáíû çàìåòíî èíãèáèðîâàòü èíôèëüòðàöèþ
íåéòðîôèëîâ è ýîçèíîôèëîâ â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ ïîñëå ñòèìóë öèè àíòèãåíîì ïî ñðàâíåíèþ
ñ íå îáðàáîòàííûìè ëåêàðñòâîì êîíòðîëüíûìè æèâîòíûìè, ÷òî áûëî îöåíåíî âñåìè òðåì 
óêàçàííûìè âûøå ìåòîäàìè. Ýôôåêòèâíûé äîçîâûé èíòåðâàë ñîñòàâë åò îò 3 äî 100 ìã/êã
ïðè ïåðîðàëüíîì ââåäåíèè.

Ýòè ðåçóëüòàòû ñâèäåòåëüñòâóþò î òîì, ÷òî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
äåìîíñòðèðóþò ïðîòèâîâîñïàëèòåëüíóþ àêòèâíîñòü ïðè ïðîôèëàêòè÷åñêîì ââåäåíèè
ìîäåë ì êðûñ (ëèáî ïåðîðàëüíî, ëèáî âíóòðèáðþøèííî) àíòèãåíà, âûçûâàþùåãî
èíôèëüòðàöèþ ëåéêîöèòîâ.

3. Èíãèáèðîâàíèå îñòðîãî áðîíõîñïàçìà, âûçâàííîãî àíòèãåíîì ó àëëåðãè÷íûõ êðûñ
Ïðîòîêîë äë  ñåíñèáèëèçàöèè è ñòèìóë öèè
Brown Norway êðûñ ñåíñèáèëèçèðóþò â äåíü 0, 12 è 21  è÷íûì àëüáóìèíîì (100 ìêã,

âíóòðèáðþøèííî), êîòîðûé ââîä ò âìåñòå ñ ãèäðîêñèäîì àëþìèíè  (100 ìã,
âíóòðèáðþøèííî). Â äåíü èññëåäîâàíè  ïðîâîä ò õèðóðãè÷åñêóþ ïîäãîòîâêó êðûñ äë 
èçìåðåíè  ëåãî÷íîé ìåõàíèêè è ìåõàíè÷åñêè âåíòèëèðóþò. Ïîñëå ï òèìèíóòíîãî ïåðèîäà
óñòàíîâëåíè  ðàâíîâåñè , æèâîòíûì ââîä ò áîëþñ  è÷íîãî àëüáóìèíà (1 ìã íà êðûñó).
Çàòåì çà æèâîòíûìè ñëåä ò â òå÷åíèå 15 ìèíóò è ïèêîâûå èçìåíåíè  îò áàçîâîé ëèíèè
ñîïðîòèâëåíè  ðåãèñòðèðóþò êàê ðåàêöèþ íà ñòèìóë öèþ àíòèãåíîì.

Ïðîòîêîë äë  îïðåäåëåíè  äîçû
Òåñòèðóåìîå ëåêàðñòâî ââîä ò ëèáî ïåðîðàëüíî, ëèáî âíóòðèáðþøèííî çà 24 è çà 2 ÷àñà

äî âíóòðèâåííîé áîëþñíîé èíúåêöèè  è÷íîãî àëüáóìèíà. Êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè ,
ââîäèìîãî ïðè ýòèõ èññëåäîâàíè õ, ñîñòàâë åò îò 1 äî 100 ìã/êã ïåðîðàëüíî.

Ðåçóëüòàòû
Ïîñëå ñòèìóë öèè àíòèãåíîì íå ïîëó÷èâøèõ ëåêàðñòâî è îáðàáîòàííûõ äë  êîíòðîë 

áóäåñîíèäîì (budesonide) æèâîòíûõ íàáëþäàåòñ  çíà÷èòåëüíîå óâåëè÷åíèå ñîïðîòèâëåíè 
â äûõàòåëüíûõ ïóò õ ïî ñðàâíåíèþ ñ áàçîâîé ëèíèåé. Íàïðîòèâ, ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  ñóùåñòâåííî èíãèáèðóþò áðîíõîñïàçì, âûçûâàåìûé àíòèãåíîì.

Ýòè ðåçóëüòàòû ïîêàçûâàþò, ÷òî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò
áðîíõîñïàçì, âûçûâàåìûé àíòèãåíîì.

4. Èíãèáèðîâàíèå îòåêà ëåãêèõ ó êðûñ, âûçâàííîãî Sephadex, è ýêñïðåññè  ãåíà
öèòîêèíà ó àëëåðãè÷íûõ êðûñ.

Ïðîòîêîë äë  ââåäåíè  Sephadex
Ñàìöàì êðûñ øòàììà Sprague-Dawley (400 ã), ââîä ò ÷åðåç òðàõåþ ëèáî íîñèòåëü

(ôèçèîëîãè÷åñêèé ðàñòâîð) ëèáî Sephadex (5 ìã/êã) â äîçîâîì îáúåìå 1 ìã/êã ïîä
ãàëîòàíîâîé àíåñòåçèåé (4% â êèñëîðîäå â òå÷åíèå 3 ìèíóò).

Ïðîòîêîë äë  îïðåäåëåíè  äîçû
Ëåêàðñòâî ââîä ò ïåðîðàëüíî çà 1 ÷àñ äî è ÷åðåç 5 ÷àñîâ ïîñëå ââåäåíè  Sephadex

÷åðåç òðàõåþ â äîçîâîì îáúåìå 1 ìë/êã.
Ïðîòîêîë äë  îöåíêè îòåêà êàê êîíå÷íîé òî÷êè
×åðåç äâàäöàòü ÷åòûðå ÷àñà ïîñëå ââåäåíè  Sephadex æèâîòíûõ óìåðùâë þò,

èñïîëüçó  Euthatal (1 ìë/êã âíóòðèáðþøèííî), ñåðäöå è ëåãêèå óäàë þò ñîâìåñòíî. Â
êà÷åñòâå ïîêàçàòåë  îòåêà èñïîëüçóþò óâåëè÷åíèå âëàæíîé ìàññû. Îïðåäåë þò âëàæíûé
âåñ è íîðìèðóþò íà 100 ã íà÷àëüíîé ìàññû òåëà.

Ïðîòîêîë äë  RT-PCR (îïðåäåëåíèå ýêñïðåññèè ãåíà öèòîêèíà)
Èç òêàíåé ëåãêèõ âûäåë þò ÐÍÊ, ïðèìåí   ìåòîäèêó ýêñòðàãèðîâàíè  ñ èñïîëüçîâàíèåì

òèîöèàíàòôåíîëõëîðîôîðìãóàíèäè . Îñóùåñòâë þò îáðàòíóþ òðàíñêðèïöèþ ÐÍÊ äî êÄÍÊ,
èñïîëüçó  îáðàòíóþ òðàíñêðèïòàçó AMV. êÄÍÊ äë  IL-5, IL-4, ýîòàêñèíà (eotaxin) è
GAPDH (êîíòðîëüíûé ãåí) àìïëèôèöèðóþò ñ ïîìîùüþ PCR, èñïîëüçó  îëèãîíóêëåîòèäíóþ
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ïîñëåäîâàòåëüíîñòü, ñèíòåçèðîâàííóþ (Gibco) èç îïóáëèêîâàííûõ ïîñëåäîâàòåëüíîñòåé.
PCR ðåàãåíòû ïîêðûâàþò ìèíåðàëüíûì ìàñëîì è àìïëèôèêàöèþ îñóùåñòâë þò çà 25-

35 öèêëîâ äåíàòóðèðîâàíè  ïðè 95°C â òå÷åíèå 1 ìèíóòû, îòæèãà ïðè 55-65°C â òå÷åíèå 1
ìèíóòû è óäëèíåíè  ïðè 72°C â òå÷åíèå 7 ìèíóò. Ïðîäóêòû PCR, îêðàøåííûå
ýòèäèóìáðîìèäîì, ïîäâåðãàþò ýëåêòðîôîðåçó íà 2% àãàðîçíûõ ãåë õ äë  âèçóàëèçàöèè
êÄÍÊ ïîëîñ.

Ïîëîñû êàæäîãî ôðàãìåíòà ìèøåíè âèçóàëèçèðóþò, èñïîëüçó  òðàíñèëëþìèíàöèþ
óëüòðàôèîëåòîì, è ôîòîãðàôèðóþò. Ôîòîãðàôèè ñêàíèðóþò, èñïîëüçó  äåíñèòîìåòð, è
ðàññ÷èòûâàþò èíòåãðàëüíûå îïòè÷åñêèå ïëîòíîñòè (ÎÏ x ìì) äë  êàæäîé ïîëîñû, èñïîëüçó 
ïðîãðàììíîå îáåñïå÷åíè  äë  àíàëèçà èçîáðàæåíèé (Imagemaster, Pharmacia). Äë  êàæäîãî
èç æèâîòíûõ êîëè÷åñòâî êàæäîãî öèòîêèííîãî ïðîäóêòà PCR íîðìàëèçóþò ïî êîëè÷åñòâó
GAPDH PCR ïðîäóêòà.

Ðåçóëüòàòû
(i) Ââåäåíèå îäíîãî òîëüêî Sephadex âûçûâàåò çíà÷èòåëüíûé îòåê ïîð äêà 32%.
(ii) Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò îòåê çàâèñ ùèì îò äîçû îáðàçîì

ïðè äîçàõ 10, 30 è 100 ìã/êã
(iii) Sephadex âûçûâàåò ïîâûøåííóþ ýêñïðåññèþ Th-2 öèòîêèíîâ IL-4 è IL-5 âìåñòå ñ

CC õåìîêèí ýîòàêñèíîì â ëåãêèõ ÷åðåç 24 ÷àñà ïîñëå ñòèìóë öèè. Íàáëþäàåòñ  òåíäåíöè 
â íàïðàâëåíèè óâåëè÷åíè  ýêñïðåññèè IL-5 è ìÐÍÊ ýîòàêñèíà.

(iv) Ýêñïðåññè  1-4 ìÐÍÊ çàâèñ ùèì îò äîçû îáðàçîì èíãèáèðóåòñ  ñîåäèíåíè ìè
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò âûçûâàåìûé Sephadex îòåê ëåãêèõ ó
êðûñ, ÷òî ñâ çàíî ñî ñíèæåíèåì èíäóöèðîâàíè  çà ñ÷åò Sephadex IL-4.

5. Èíãèáèðîâàíèå âûäåëåíè  ãèñòàìèíà, âûçûâàåìîå àíòèãåíîì ó àëëåðãè÷íûõ Brown-
Norwav êðûñ

Ïðîòîêîë äë  ñåíñáèëèçàöèè è ñòèìóë öèè
Êðûñ Brown Norway ñåíñèáèëèçèðóþò â äåíü 0, 12 è 21  è÷íûì àëüáóìèíîì (100 ìêã,

âíóòðèáðþøèííî), êîòîðûé ââîä ò âìåñòå ñ ãèäðîêñèäîì àëþìèíè  (100 ìã,
âíóòðèáðþøèííî). Â äåíü èññëåäîâàíè  ïðîâîä ò õèðóðãè÷åñêóþ ïîäãîòîâêó êðûñ äë 
âëèâàíè  àíòèãåíà. Ïîñëå ï òèìèíóòíîãî ïåðèîäà óñòàíîâëåíè  ðàâíîâåñè  æèâîòíûì
ââîä ò áîëþñ  è÷íîãî àëüáóìèíà (1 ìã íà êðûñó). Îáðàçöû êðîâè îòáèðàþò ÷åðåç 2 ìèíóòû
ïîñëå ñòèìóë öèè  è÷íûì àëüáóìèíîì è îïðåäåë þò óðîâíè ñîäåðæàíè  ãèñòàìèíà â
ïëàçìå, èñïîëüçó  ELISA äë  ãèñòàìèíà.

Ïðîòîêîë äë  îïðåäåëåíè  äîçû
Òåñòèðóåìîå ëåêàðñòâî ââîä ò âíóòðèáðþøèííî çà 30 ìèíóò äî ñòèìóë öèè  è÷íûì

àëüáóìèíîì. Â ýòîì èññëåäîâàíèè èñïîëüçóþò òîëüêî êîíöåíòðàöèþ 30 ìã/êã
âíóòðèáðþøèííî.

Ðåçóëüòàòû
Ïîñëå àíòèãåííîé ñòèìóë öèè ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 

äë  èíãèáèðîâàíè  syk àêòèâíîñòè ñóùåñòâåííî èíãèáèðóþò âûäåëåíèå ãèñòàìèíà,
èíäóöèðóåìîå àíòèãåíîì, ïî ñðàâíåíèþ ñ ãðóïïîé, îáðàáîòàííîé òîëüêî íîñèòåëåì.

Ýòè ðåçóëüòàòû ïîêàçûâàþò, ÷òî ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò
àíòèãåí-èíäóöèðóåìîå âûäåëåíèå ãèñòàìèíà.

6. Èíãèáèðîâàíèå ED-1 + àëüâåîë ðíûõ ìàêðîôàãîâ â ëåãî÷íîé òêàíè ó êðûñ
Ïðîòîêîë äë  ñåíñèáèëèçàöèè è ñòèìóë öèè
Êðûñ Brown Norway ñåíñèáèëèçèðóþò â äåíü 0, 12 è 21  è÷íûì àëüáóìèíîì (100 ìêã,

âíóòðèáðþøèííî), êîòîðûé ââîä ò âìåñòå ñ ãèäðîêñèäîì àëþìèíè  (100 ìã,
âíóòðèáðþøèííî). Íà 30 äåíü êðûñ ýêñïîíèðóþò 1% àýðîçîëþ íà ïåðéîä 30 ìèíóò. Çàòåì
æèâîòíûõ âîçâðàùàþò â ìåñòî ñîäåðæàíè .

Ïðîòîêîë äë  îïðåäåëåíè  äîçû
Òåñòèðóåìîå ëåêàðñòâî ââîä ò ëèáî ïåðîðàëüíî, ëèáî âíóòðèáðþøèííî çà 24 è çà 2 ÷àñà

äî âíóòðèâåííîé áîëþñíîé èíúåêöèè  è÷íîãî àëüáóìèíà. Êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè ,
ââîäèìîãî â ýòèõ èññëåäîâàíè õ, ñîñòàâë åò 10-100 ìã/êã ïåðîðàëüíî.

Ïðîòîêîë äë  êîëè÷åñòâåííîãî îïðåäåëåíè  ED1
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Êîëè÷åñòâåííî îïðåäåë þò àëüâåîë ðíûå ìàêðîôàãè ïîñëå èììóíîîêðàøèâàíè  ED-1
àíòèòåëîì â çàêëþ÷åííûõ â ïàðàôèí ñðåçàõ ëåãî÷íûõ òêàíåé.

Ðåçóëüòàòû
(i) Ñòèìóë öè   è÷íûì àëüáóìèíîì ïðèâîäèò ê 10-êðàòíîìó ïîâûøåíèþ ÷èñëà ED1 +

ìàêðîôàãîâ â àëüâåîë ðíîì ñëîå.
(ii) Èíãèáèðîâàíèå Syk êèíàçû çíà÷èòåëüíî óìåíüøàåò âûçûâàåìîå  è÷íûì àëüáóìèíîì

ïîâûøåíèå ñîäåðæàíè  ED1 àëüâåîë ðíûõ ìàêðîôàãîâ çàâèñ ùèì îò äîçû îáðàçîì.
Ïåðîðàëüíîå ââåäåíèå ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðèâîäèò ê ñâ çàííîìó ñ

äîçîé óìåíüøåíèþ ÷èñëà ED-1+ àëüâåîë ðíûõ ìàêðîôàãîâ ïîñëå ñòèìóë öèè  è÷íûì
àëüáóìèíîì.

7. Èíãèáèðîâàíèå íåéòðîôèëèè äûõàòåëüíûõ ïóòåé, âûçûâàåìîé àíòèãåíîì ó Brown-
Norwav êðûñ

Ïðîòîêîë äë  ñåíñèáèëèçàöèè è ñòèìóëèðîâàíè 
Êðûñ Brown Norway ñåíñèáèëèçèðóþò â äåíü 0, 12 è 21  è÷íûì àëüáóìèíîì (100 ìêã,

âíóòðèáðþøèííî), êîòîðûé ââîä ò âìåñòå ñ ãèäðîêñèäîì àëþìèíè  (100 ìã,
âíóòðèáðþøèííî). Íà 30 äåíü êðûñ ýêñïîíèðóþò 1% àýðîçîëþ  è÷íîãî àëüáóìèíà íà
ïåðéîä 30 ìèíóò, çàòåì æèâîòíûõ âîçâðàùàþò â ìåñòî ñîäåðæàíè .

Ïðîòîêîë äë  îïðåäåëåíè  äîçû
Çà 1 ÷àñ äî ñòèìóë öèè àíòèãåíîì êðûñàì ââîä ò äîçó ïåðîðàëüíî. Êîëè÷åñòâî

ñîåäèíåíè , ââîäèìîãî â ýòèõ èññëåäîâàíè õ, ñîñòàâë åò 10-100 ìã/êã ïåðîðàëüíî.
Ïðîòîêîë äë  àíàëèçà êëåòîê
×åðåç 4 ÷àñà ïîñëå ñòèìóë öèè êëåòêè èçâëåêàþò èç äûõàòåëüíûõ ïóòåé ëåãêèõ,

èñïîëüçó  áðîíõîàëüâåîë ðíûé ëàâàæ (RPMI/FCS, êàê îïèñàíî âûøå). Ñðàçó ïîñëå ëàâàæà
îñóùåñòâë þò ïåðôóçèþ ëåãêèõ ñ ïîìîùüþ RPMI/FCS äë  óäàëåíè  ïóëà êðîâè èç êëåòîê.
300 ìã òêàíåé èçìåëü÷àþò è êëåòêè âûäåë þò â ðåçóëüòàòå ôåðìåíòàòèâíîé
(êîëëàãåíàçíîé) äèñàããðåãàöèè. Äèôôåðåíöèàëüíûé ïîäñ÷åò êëåòîê îñóùåñòâë þò,
èñïîëüçó  ñâåòîâóþ ìèêðîñêîïèþ îêðàøåííûõ öèòîöåíòðèôóæíûõ ïðåïàðàòîâ, îêðàøåííûõ
Wright-Giemsa êðàñèòåëåì.

Ðåçóëüòàòû
(i) ×åðåç ÷åòûðå ÷àñà ïîñëå ñòèìóë öèè àíòèãåíîì íàáëþäàåòñ 

çíà÷èòåëüíîå óâåëè÷åíèå êîëè÷åñòâà íåéòðîôèëîâ êàê â BAL, òàê è â ëåãî÷íîé òêàíè.
(ii) Âûçûâàåìîé  è÷íûì àëüáóìèíîì óâåëè÷åíèå êîëè÷åñòâà íåéòðîôèëîâ â BAL, íî íå â

ëåãî÷íîé òêàíè, â çíà÷èòåëüíîé ñòåïåíè ïîäàâë åòñ  ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè .

8. Èíãèáèðóþùåå äåéñòâèå íà ïðîäóöèðîâàíèå/âûäåëåíèå TNFα, âûçûâàåìîå LPS
Ïðîòîêîë
In vivo ñòèìóë öè  ìûøåé áàêòåðèàëüíûìè ëèïîïîëèñàõàðèäàìè (LPS) ïðèâîäèò ê

ïðîäóöèðîâàíèþ ïðî-âîñïàëèòåëüíûõ öèòîêèíîâ, âêëþ÷à  TNFα è IL-1β. Â ðàçëè÷íûå
ìîìåíòû âðåìåíè ïîñëå ââåäåíè  äîçû ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , BALB/c
ìûøåé (ñàìöû, 25 ã) ñòèìóëèðóþò LPS (40 ìêã, âíóòðèáðþøèííî, E.coli ñåðîòèï 0111:B4).
Ñûâîðîòêó, ïîëó÷åííóþ ÷åðåç 90 ìèíóò ïîñëå LPS ñòèìóë öèè, àíàëèçèðóþò, èñïîëüçó 
ELISA äë  îïðåäåëåíè  óðîâíåé ïðî-âîñïàëèòåëüíûõ öèòîêèíîâ, âêëþ÷à  TNFα.

Ðåçóëüòàòû
Ïåðîðàëüíîå ââåäåíèå ìûøàì ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  (3-60 ìã/êã)

âûçûâàåò çàâèñèìîå îò äîçû èíãèáèðîâàíèå óðîâíåé ñûâîðîòêè TNFα áåç çàìåòíîãî
âëè íè  íà óðîâíè IL-1β. Èññëåäîâàíè  äëèòåëüíîñòè äåéñòâè  ïðîäåìîíñòðèðîâàëè, ÷òî
ïåðîðàëüíîå ââåäåíèå ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæåò îáåñïå÷èòü
çíà÷èòåëüíîå èíãèáèðîâàíèå óðîâíåé ñûâîðîòêè TNFα, åñëè ñîåäèíåíè  ââîä ò âïëîòü äî
4 ÷àñîâ äî LPS-ñòèìóë öèè. LPS-èíäóöèðîâàííîå óâåëè÷åíèå óðîâíåé TNFα â ñûâîðîòêå
ó îáðàáîòàííûõ íîñèòåëåì ìûøåé ñðàâíèâàþò ñ óðîâí ìè ó îáðàáîòàííûõ ñîåäèíåíè ìè
ìûøåé, èñïîëüçó  ïðîñòîé äèñïåðñèîííûé àíàëèç (ANOVA) è òåñò Äüþíåòòà äë 
ìíîæåñòâåííîãî ñðàâíåíè . Çíà÷èìîñòü ïðèíèìàþò ïðè p<0,05

9. Èíãèáèðóþùåå äåéñòâèå íà âûçâàííûå êîëëàãåíîì àðòðèòû ó êðûñ
Ïðîòîêîë
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Âûçûâàåìûå êîëëàãåíîì àðòðèòû (CIA) ìîæíî îáëåã÷èòü ó ïðåäðàñïîëîæåííûõ øòàììîâ
êðûñ, ìûøåé è íå÷åëîâå÷åñêèõ ïðèìàòîâ. CIA èíäóöèðóþò ó ñàìîê êðûñ Lewis (140-150 ã)
ïóòåì âíóòðèêîæíîé èíúåêöèè áû÷üåãî cII (400 ìêã), ñóñïåíäèðîâàííîãî â íåïîëíîì
àäüþâàíòå Ôðåóíäà (IFA) â äåíü 0 è 7. Ïåðîðàëüíîå ââåäåíèå äîçû ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  íà÷èíàþò â äåíü 6 è ïðîäîëæàþò åæåäíåâíî äî çàâåðøåíè  èññëåäîâàíè  íà
21 äåíü.

Ðåçóëüòàòû
Îïóõîëü ãîëåíîñòîïíîãî ñóñòàâà èçìåð þò 3 ðàçà â íåäåëþ ñ ïîìîùüþ øòàíãåíöèðêóë .

Ðåçóëüòàòû ïðåäñòàâëåíû êàê óìåíüøåíèå îïóõîëè ïî ñðàâíåíèþ ñ îáðàáîòàííûìè
íîñèòåëåì êðûñàìè. Çíà÷èòåëüíîå èíãèáèðîâàíèå âîñïàëåíè  ñóñòàâà íàáëþäàåòñ  ó êðûñ,
êîòîðûì ïåðîðàëüíî ââîäèëè ñîåäèíåíèå íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  (30 ìã/êã äâàæäû â
äåíü). Çíà÷èìîñòü (p<0,05) îïðåäåë þò, èñïîëüçó  ïðîñòîé äèñïåðñèîííûé àíàëèç (ANOVA)
è òåñò Äüþíåòòà äë  ìíîæåñòâåííîãî ñðàâíåíè .

10. Èíãèáèðóþùåå äåéñòâèå íà àðòðèòû ó ìûøåé, âûçâàííûå MoAb
Ïðîòîêîë
CIA ìîæåò áûòü âûçâàí íå òîëüêî â ðåçóëüòàòå èíúåêöèè cII, íî ïàññèâíóþ ôîðìó

çàáîëåâàíè  ìîæíî âûçâàòü ïóòåì èíúåêöèè ìûøàì êîêòåéë  ìîíîêëîíàëüíûõ àíòèòåë
(MoAb), âûðàáàòûâàåìûõ ïðîòèâ 4 êðîññ-ðåàêòèâíûõ/áîëåçíåííûõ ýïèòîïîâ, ïîëó÷åííûõ èç
öûïëåíêà cII. Èíäóöèðîâàíèå àðòðèòà çàâèñèò îò îáðàçîâàíè  èììóííûõ êîìïëåêñîâ,
àêòèâàöèè êîìïëåìåíòà è ìèãðàöèè íåéòðîôèëîâ/ìàêðîôàãîâ â ñóñòàâû. Áëàãîäàð  ðîëè,
êîòîðóþ èãðàþò Fcγ ðåöåïòîðû (FcγRI è  FcγRIII) â èíäóöèðîâàíèè àðòðèòîâ, ýòà ìîäåëü
áûëà òàêæå âûáðàíà äë  õàðàêòåðèñòèêè ïðîôèë  ñîåäèíåíèé íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .
BALB/c ìûøàì (ñàìöû â âîçðàñòå 6-8 íåäåëü) â äåíü 0 ââîä ò MoAb (2 ìã, âíóòðèâåííî) è
â äåíü 2 ââîä ò LPS (25 ìêã, âíóòðèáðþøèííî). Ââåäåíèå ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî
èçîáðåòåíè  íà÷èíàþò â òîò äåíü, êîãäà ââîä ò MoAb, è ïðîäîëæàþò äî çàâåðøåíè 
èññëåäîâàíè  íà 14 äåíü. Ñîñòî íèå ìûøèíûõ ñóñòàâîâ îöåíèâàþò ìàêðîñêîïè÷åñêè
òðèæäû â íåäåëþ íà ïðåäìåò ðàçâèòè  àðòðèòà (% íàñòóïëåíè  çàáîëåâàíè ) è ò æåñòè
çàáîëåâàíè  (÷èñëî ìûøåé, èìåþùèõ, ïî êðàéíåé ìåðå, îäíó ïîðàæåííóþ ëàïó, äåëåííîå
íà ïîëíîå ÷èñëî ìûøåé â ãðóïïå). Ò æåñòü çàáîëåâàíè  îöåíèâàþò äë  êàæäîãî èç
æèâîòíûõ â èíòåðâàëå îöåíîê (0-4)/ëàïà (ïðè ìàêñèìàëüíî âîçìîæíîé îöåíêå
16/êîëè÷åñòâî ìûøåé) â çàâèñèìîñòè îò êëèíè÷åñêèõ ïðèçíàêîâ çàáîëåâàíè , êîòîðûå
îöåíèâàþò, íà÷èíà  îò 0=íåò âèäèìûõ ïðèçíàêîâ àðòðèòà (íåãàòèâ) äî 4=àíêèëîç èëè
ïîëíà  ïîòåð  ôóíêöèé ñóñòàâà.

Ðåçóëüòàòû
Çíà÷èòåëüíîå çàâèñ ùåå îò äîçû èíãèáèðîâàíèå îòåêà ñóñòàâîâ íàáëþäàåòñ  ó ìûøåé,

êîòîðûì ïåðîðàëüíî ââîä ò äîçû ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  (10, 30 ìã/êã äâàæäû
â äåíü). Êðîìå òîãî, çíà÷èòåëüíîå çàâèñ ùåå îò äîçû èíãèáèðîâàíèå ãèñòîëîãè÷åñêèõ
ïàðàìåòðîâ, ïàííóñà, âîñïàëåíè , ýðîçèè õð ùà è êîñòè íàáëþäàåòñ  ó ìûøåé, êîòîðûì
ïåðîðàëüíî ââîä ò ëèáî 10, ëèáî 30 ìã/êã äâàæäû â äåíü.

11. Èíãèáèðîâàíèå Arthus ðåàêöèè â óøàõ ó ìûøåé
Ïðîòîêîë
Òîëùèíó óøåé èçìåð þò êàê áàçîâóþ ëèíèþ ó BaLb/c ìûøåé. Ïîñëå ýòîãî ïåðîðàëüíî

ââîä ò ñîåäèíåíèå çà 15 ìèíóò äî èíòðàäåðìàëüíîé èíúåêöèè 25 ìêã IgG  è÷íîãî
àëüáóìèíà â ïðàâîå óõî è ôèçèîëîãè÷åñêîãî ðàñòâîðà, êîíòðîëüíîãî íîñèòåë , â ëåâîå
óõî, ïðè÷åì ââåäåíèå îñóùåñòâë þò ïîä àíåñòåçèåé. Ñðàçó ïîñëå ââåäåíè  IgG æèâîòíûõ
ñòèìóëèðóþò 100 ìêë  è÷íîãî àëüáóìèíà, ñìåøàííîãî ñ Evans blue â õâîñòîâóþ âåíó. Â
ìîìåíòû âðåìåíè 15 ìèíóò, 45 ìèíóò, 2,15 ÷àñà, 4,5 ÷àñà è 6 ÷àñîâ ñíîâà èçìåð þò
òîëùèíó óøåé è çàòåì èõ îòñåêàþò äë  àíàëèçà ñîäåðæàíè  Evans blue.

Ðåçóëüòàòû
Âî âñå ìîìåíòû âðåìåíè êàê óâåëè÷åíèå ñîäåðæàíè  Evans blue, òàê è óâåëè÷åíèå

òîëùèíû óøåé îêàçûâàþòñ  ïîâûøåííûìè ó êîíòðîëüíûõ æèâîòíûõ, è çíà÷èòåëüíî
èíãèáèðîâàííûìè ïî ñðàâíåíèþ ñ êîíòðîëüíûìè ó æèâîòíûõ, îáðàáîòàííûõ ñîåäèíåíè ìè.
Ëåâûå óøè ó âñåõ æèâîòíûõ íå áûëè çàìåòíî èçìåíåíû ïî ñðàâíåíèþ ñ áàçîâîé ëèíèåé.
Òàêèì îáðàçîì, ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  çíà÷èòåëüíî ïîäàâë þò Arthus
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ðåàêöèþ.
12. Ïàññèâíà  êîæíà  àíàôèëàêñè  ìûøèíûõ óøåé
BALB/c ìûøåé ñåíñèáèëèçèðóþò â îáà óõà ñ ïîìîùüþ èíòðàäåðìàëüíîé èíúåêöèè 25 ìêã

ìîíîêëîíàëüíîãî IgE àíòè DNP. ×åðåç 16-20 ÷àñîâ ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè 
ââîä ò èíòðàäåðìàëüíî â ïðàâîå óõî, à â ëåâîå óõî òîé æå ìûøè ââîä ò íîñèòåëü.

Òîëùèíó óøåé èçìåð þò ÷åðåç 10 ìèíóò ïîñëå èíòðàäåðìàëüíûõ èíúåêöèé è
ïîëó÷åííûå çíà÷åíè  ðåãèñòðèðóþò êàê â ìîìåíò âðåìåíè íîëü. ×åðåç 15 ìèíóò ïîñëå
ââåäåíè  ñîåäèíåíè  èëè íîñèòåë  æèâîòíûì âíóòðèâåííî (â õâîñòîâóþ âåíó) ââîä ò 150
ìêã DNP è îòåê óøåé ðåãèñòðèðóþò ÷åðåç 15, 30 è 60 ìèíóò. ×èñòîå óâåëè÷åíèå êàæäîãî
óõà ðàññ÷èòûâàþò, âû÷èòà  çíà÷åíè  â ìîìåíò âðåìåíè 0 èç çíà÷åíèé â ìîìåíòû 15, 30 è
60 ìèíóò. Ïðîöåíò èíãèáèðîâàíè  îòåêà óøåé âûðàæàåòñ  êàê 1-Rt/Lt.

Ðåçóëüòàòû
Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  çíà÷èòåëüíî èíãèáèðóþò îòåê óøåé âî âñå

ìîìåíòû âðåìåíè.
13. Ðåàêòèâíîñòü äûõàòåëüíûõ ïóòåé è ýîçèíîôèëè  ó àëëåðãè÷íûõ ñòèìóëèðîâàííûõ

àíòèãåíîì ìûøåé
Ïðîòîêîë ñåíñèáèëèçàöèè
Ìûøåé ñåíñèáèëèçèðóþò âíóòðèáðþøèííûìè èíúåêöè ìè 0,2 ìë ôèçèîëîãè÷åñêîãî

ðàñòâîðà, ñîäåðæàùåãî 1 ìã ñóñïåíçèè Al2OH3 ãèäðîãåë  è 10 ìêã  è÷íîãî àëüáóìèíà (ova)
â äíè 0 è 7.

Ââåäåíèå äîçû è ñòèìóë öè 
Ñåíñèáèëèçèðîâàííûì ìûøàì äâàæäû â äåíü ââîä ò ïåðîðàëüíî ñîåäèíåíè 

íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  â äîçå 30 ìã/êã, íà÷èíà  ñ èíèöèèðîâàíè  ñåíñèáèëèçàöèè. Ìûøåé
ñòèìóëèðóþò, íà÷èíà  ñ 14 äí  â òå÷åíèå 4 äíåé, ýêñïîíèðó  èõ ïî 25 ìèíóò
àýðîçîëüíîìó ðàñòâîðó 6%  è÷íîãî àëüáóìèíà. ×åðåç 18 ÷àñîâ ïîñëå ïîñëåäíåé
ñòèìóë öèè  è÷íûì àëüáóìèíîì îïðåäåë þò ãèïåððåàêòèâíîñòü äûõàòåëüíûõ ïóòåé íà
àýðîçîëüíûé ìåòàõîëèí, èñïîëüçó  áàðîìåòðè÷åñêóþ ïëåòèçìîãðàôèþ âñåãî òåëà. Íà
ñëåäóþùèé äåíü æèâîòíûõ óìåðùâë þò, ñîáèðàþò áðîíõîàëüâåîë ðíûé ëàâàæ è
êîëè÷åñòâåííî îïðåäåë þò ñîäåðæàíèå ýîçèíîôèëîâ.

Ðåçóëüòàòû
Îáðàáîòêà ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  â ïðèâåäåííîì âûøå ïðîòîêîëå

èíãèáèðóåò èíäóöèðîâàíèå ãèïåððåàêòèâíîñòè äûõàòåëüíûõ ïóòåé, ÷òî ñðàâíèìî ñ
êîíòðîëüíûìè æèâîòíûìè. Èíãèáèðîâàíèå ãèïåððåàêòèâíîñòè íå  âë åòñ  ñòàòèñòè÷åñêè
çíà÷èìûì, êðîìå òîãî, ýîçèíîôèëè , îáíàðóæåííà  ó êîíòðîëüíûõ îáðàáîòàííûõ
æèâîòíûõ, òàêæå çàìåòíî íå èíãèáèðóåòñ , õîò  íàáëþäàåòñ  íåáîëüøîå óìåíüøåíèå
âåëè÷èíû ýòîé ðåàêöèè ó æèâîòíûõ, îáðàáîòàííûõ ñîåäèíåíè ìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

14. Êîæíîå àëëåðãè÷åñêîå âîñïàëåíèå ó ìûøåé
Ïðîòîêîë
Ìûøåé ñåíñèáèëèçèðóþò âíóòðèáðþøèííî OVA+A1um â äíè 0 è 7. Íà 20 äåíü æèâîòíûõ

ñòèìóëèðóþò ïîäêîæíîé èíúåêöèåé  è÷íîãî àëüáóìèíà. Ñîåäèíåíèå ââîä ò ïåðîðàëüíî çà
15 ìèíóò äî è ÷åðåç 2 ÷àñà ïîñëå ñòèìóë öèè  è÷íûì àëüáóìèíîì.

Ðåçóëüòàòû
Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò âîçíèêàþùóþ àêòèâàöèþ òó÷íûõ

êëåòîê, óâåëè÷åíèå êîëè÷åñòâà íåéòðîôèëîâ, èíôèëüòðàöèþ Th2 ëèìôîöèòîâ è
èíôèëüòðàöèþ ýîçèíîôèëîâ.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , èíãèáèðóþùà  ïðîòåèíêèíàçó, âêëþ÷àþùà 

èíãèáèðóþùåå ñåëåêòèâíóþ êèíàçó êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû (I)
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ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè èíäîëèë, ïðè÷åì ïîñëåäíèé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí
îäíîé èëè áîëåå ãðóïï, âûáðàííûõ èç R4, -C(=O)-R, -C(=O)-OR5, -C(=O)-NY1Y2 è -Z2R;

R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R4 ïðåäñòàâë åò Ñ1-Ñ6àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíèì çàìåñòèòåëåì -C(=O)-

NY1Y2;
R5 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R7 ïðåäñòàâë åò C1-Ñ6àëêèë;
R ïðåäñòàâë åò C1-Ñ6àëêèë;
Õ1 ïðåäñòàâë åò Ñ-àðèë, Ñ-ãåòåðîàðèë, òàêîé êàê ïèðèäèë èëè èçîêñàçîëèë, ïðè÷åì

ïîñëåäíèé ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè äâóì  C1-Ñ6àëêèëàìè, Ñ-
ãåòåðîöèêëîàëêèë, òàêîé êàê ìîðôîëèíèë èëè ïèïåðèäèíèë, Ñ-ãàëîãåí, C-CN, C-OH, C-Z2R
C-C(=O)-OR5, C-NY1Y2, C-C(=O)-NY1Y2;

Y1 è Y2 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò âîäîðîä, àðèë, Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèë, Ñ1-Ñ6àëêèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç ôåíèëà, ãàëîãåíà,
ãåòåðîöèêëèëà, òàêîãî êàê ìîðôîëèíèë, ôóðèë, ãèäðîêñè, -Ñ(=O)-OR5, OR7;

èëè ãðóïïà -NY1Y2 ìîæåò îáðàçîâûâàòü ìîðôîëèíèë, ïèïåðèäèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ãèäðîêñè, C1-Ñ6àëêèëà;

Z2 ïðåäñòàâë åò Î;
è ãäå àðèë êàê ãðóïïà èëè ÷àñòü ãðóïïû îçíà÷àåò íåîá çàòåëüíî çàìåùåíûé îäíèì èëè

äâóì  çàìåñòèòåë ìè ìîíîöèêëè÷åñêèé àðîìàòè÷åñêèé Ñ6êàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò, ãäå
çàìåñòèòåëü âûáðàí èç ãàëîãåíà èëè Ñ1-Ñ6àëêîêñè, C(=O)-OR5;

ïðè óñëîâèè, ÷òî òàêîå ñîåäèíåíèå îòëè÷àåòñ  îò
4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà,
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà,
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà,
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà, èëè
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà.
2. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)

ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè èíäîëèë, ïðè÷åì ïîñëåäíèé çàìåùåí äâóì  ãðóïïàìè,
âûáðàííûìè èç R4, -C(=O)-R, -C(=O)-OR5, -Ñ(=O)- NY1Y2 è -Z2R;

R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R4 ïðåäñòàâë åò C1-Ñ6àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì

èç -C(=O)-NY1Y2;
R5 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R7 ïðåäñòàâë åò C1-Ñ6àëêèë;
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R ïðåäñòàâë åò Ñ1-Ñ6àëêèë;
X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-àðèë, Ñ-ãåòåðîàðèë, òàêîé êàê ïèðèäèë èëè èçîêñàçîëèë, ïðè÷åì

ïîñëåäíèé ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè äâóì  C1-Ñ6àëêèëàìè, Ñ-
ãåòåðîöèêëîàëêèë, òàêîé êàê ìîðôîëèíèë èëè ïèïåðèäèíèë, Ñ-ãàëîãåí, C-CN, C-NY1Y2, C-
OH, C-Z2R, C-C(=O)-OR5;

Y1 è Y2 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë þò âîäîðîä, àðèë, Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèë, Ñ1-Ñ6àëêèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé îäíîé ãðóïïîé, âûáðàííîé èç ôåíèëà, ãàëîãåíà,
ãåòåðîöèêëèëà, òàêîãî êàê ìîðôîëèë, ôóðèë, Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëà, ãèäðîêñè, -C(=O)-OR5 è
OR7;

èëè ãðóïïà -NY1Y2 ìîæåò îáðàçîâûâàòü ìîðôîëèíèë, ïèïåðèäèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç ãèäðîêñè, C1-Ñ6àëêèëà;

Z2 ïðåäñòàâë åò Î;
àðèë êàê ãðóïïà, èëè ÷àñòü ãðóïïû, îçíà÷àåò ìîíîöèêëè÷åñêèé

àðîìàòè÷åñêèé Ñ6êàðáîöèêëè÷åñêèé ôðàãìåíò, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé çàìåñòèòåëåì
àðèëüíûõ ãðóïï, âûáðàííûì èç C1-Ñ6àëêîêñè, -C(=O)-R5,

ïðè óñëîâèè, ÷òî òàêîå ñîåäèíåíèå îòëè÷àåòñ  îò
4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà,
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà,
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà,
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèíà, èëè
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèëà.
3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîëèë.
4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.3, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîë-3-èë èëè

íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé èíäîë-2-èë.
5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.3 èëè 4, ãäå îáà çàìåñòèòåë , êîòîðûìè íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû

èíäîëèëüíûå ãðóïïû R1, ïðåäñòàâë þò R4, -Ñ(=O)-R, -C(=O)-OR5 è -C(=O)-NY1Y2.
6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àðèë.
7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.6, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ôåíèë.
8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.7, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò 4-çàìåùåííûé ôåíèë.
9. Ñîåäèíåíèå ïî ï.8, ãäå R1 ïðåäñòàâë åò 4-òðåò-áóòèëôåíèë.
10. Ñîåäèíåíèå ïî ï.6 èëè 7, ãäå çàìåñòèòåëè, êîòîðûìè íåîá çàòåëüíî çàìåùåíû

èíäîëèëüíûå ãðóïïû R1, ïðåäñòàâë þò îäíó èëè áîëåå ãðóïï, âûáðàííûõ èç R4 è -OR.
11. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-ÎÍ.
12. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå Õ1 ïðåäñòàâë åò C-Z2R
13. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-Ñ(=O)-ÎÍ.
14. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò C-C(=O)-NH2, C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-NH-

CH2-CH2-CH2-CH3, C-C(=O)-NH , C-C(=O)-NH , C-C(=O)-NH-CH2-CH2OH, C-C(=O)-

NH-CH2-CH(CH3)OH, C-C(=O)-NH-ÑÍ2-Ñ(ÑÍ3)2-ÎÍ,
Ñ-Ñ(=O)-NH-Ñ(ÑÍ3)2-ÑÍ2OH, Ñ-Ñ(=O))-NH-ÑÍ2ÑÍ2OCH3, C-C(=O)-NH-CH2 ,

C-C(=O)-NH-CH2 , C-C(=O)-N(CH3)2, C-C(=O)- ,

C-C(=O) èëè Ñ-Ñ(=O)

15. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2 ôîðìóëû (1à)
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ãäå R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-àðèë, Ñ-ãåòåðîàðèë, òàêîé êàê ïèðèäèë èëè èçîêñàçîëèë, ïðè÷åì

ïîñëåäíèé ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè äâóì  C1-Ñ6àëêèëàìè, Ñ-
ãåòåðîöèêëîàëêèë, òàêîé êàê ìîðôîëèíèë èëè ïèïåðèäèíèë, Ñ-ãàëîãåí, C-CN, C-NY1Y2, C-
OH, C-Z2R, C-C(=O)-OR5;

R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä èëè R4;
R10 ïðåäñòàâë åò R4, -Ñ(=O)-R, -C(=O)-NY1Y2;
ð îçíà÷àåò íîëü èëè öåëîå ÷èñëî 1 èëè 2; è îñòàòîê

ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 2 èëè 3 èíäîëüíîãî êîëüöà.
16. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-íèçøèé àëêîêñè.
17. Ñîåäèíåíèå ïî ï.15 èëè 16, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò ñîáîé C1-6àëêèë, -C(=OR), ãäå R

îçíà÷àåò Ñ1-6àëêèë.
18. Ñîåäèíåíèå ïî ï.15 èëè 16, ãäå ð îçíà÷àåò 1, è R10 ïðèñîåäèíåí â ïîëîæåíèè 5 èëè â

ïîëîæåíèè 6 èíäîëèëüíîãî êîëüöà.
19. Ñîåäèíåíèå ïî ï.15, ãäå
R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-àðèë, Ñ-ãåòåðîàðèë, òàêîé êàê ïèðèäèë èëè èçîêñàçîëèë, ïðè÷åì

ïîñëåäíèé ìîæåò áûòü íåîá çàòåëüíî çàìåùåí îäíèì èëè äâóì  C1-Ñ6àëêèëàìè, Ñ-
ãåòåðîöèêëîàëêèë, òàêîé êàê ìîðôîëèíèë èëè ïèïåðèäèíèë, Ñ-ãàëîãåí, C-CN, C-NY1Y2, C-
OH, C-Z2R, Ñ-Ñ(=O)-OR5;

R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä;
R10 ïðåäñòàâë åò R4, -C(=O)-R, -C(=O)-NY1Y2.
20. Ñîåäèíåíèå ïî ï.19, ãäå R ïðåäñòàâë åò -ÑÍ3 èëè -ÑÍ2ÑÍ3.
21. Ñîåäèíåíèå ïî ï.19, ãäå R9 ïðåäñòàâë åò

22. Ñîåäèíåíèå ïî ï.15, ãäå R10 ïðåäñòàâë åò -ÎÑÍ3.
23. Ñîåäèíåíèå ïî ï.15,

ãäå R10 ïðåäñòàâë åò -CONH2, -CONHCH3, -CONHCH2CH2OH, -CONHC(CH3)2CH2OH, -C(=O)-
NH-CH2-C(CH3)2-OH, -C(=O)-NH-CH2-CH2-CO2H, -CONHCH2CH2OCH3.

24. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9 èëè 15, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò
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, , , ,
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25. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9 èëè 15, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò
, , , èëè

26. Ñîåäèíåíèå ïî ï.15, ãäå R9 ïðåäñòàâë åò Ñ1-4àëêèë.
27. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-

ôåíèë.
28. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-

ïèðèäèë èëè

29. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-Cl.
30. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-

ÎÑÍ3.
31. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò C-C(=

O)-OtBu.
32. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò

îñîáåííî C-C(=O)-NH-CH3, C-C(=O)-NH-CH2-CH2OH, C-Ñ(=O)-NH-ÑÍ2-ÑÍ(ÑÍ3)ÎÍ, C-C(=O)-
NH-CH2-C(CH3)2-OH, C-C(=O)-NH-Ñ(ÑÍ3)2-ÑÍ2OH èëè Ñ-Ñ(=O)-NH-ÑÍ2ÑÍ2OCH3.

33. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-Ñ(=
O)-NH-Ñ(ÑÍ3)2-ÑÍ2OH.

34. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, 15, 19 èëè 25, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò
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35. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2 ôîðìóëû (Id):

ãäå
R2 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, R3 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä, X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-àðèë èëè Ñ-

ãåòåðîàðèë, òàêîé êàê ïèðèäèë èëè îêñàçîëèë.
36. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.2-4, 6-9, 11-14, ãäå X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-àðèë; Ñ-

ãåòåðîàðèë, òàêîé êàê ïèðèäèë èëè èçîêñàçîëèë.
37. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.2 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà,

ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  ëå÷åíè  âîñïàëèòåëüíîãî çàáîëåâàíè  ïóòåì èíãèáèðîâàíè 
êàòàëèòè÷åñêîé àêòèâíîñòè Syk.

38. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.2 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà,
ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  èíãèáèðîâàíè  êàòàëèòè÷åñêîé àêòèâíîñòè FAK.

39. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.2 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà,
ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  èíãèáèðîâàíè  êàòàëèòè÷åñêîé àêòèâíîñòè KDR.

40. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.2 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà,
ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  èíãèáèðîâàíè  êàòàëèòè÷åñêîé àêòèâíîñòè Aurora 2.

41. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.2 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà,
ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  èíãèáèðîâàíè  êàòàëèòè÷åñêîé àêòèâíîñòè IGF1R.

42. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ïî ï.2 äë  ïîëó÷åíè  ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà,
ïðåäíàçíà÷åííîãî äë  ëå÷åíè  ðàêà ïîñðåäñòâîì èíãèáèðîâàíè  êàòàëèòè÷åñêîé
àêòèâíîñòè IGF1R.

43. Ïðèìåíåíèå ïî ï.37, ãäå âîñïàëèòåëüíûì çàáîëåâàíèåì  âë åòñ  àñòìà,
âîñïàëèòåëüíûé äåðìàòîç, àëëåðãè÷åñêèé ðèíèò, àëëåðãè÷åñêèé êîíúþíêòèâèò èëè
âîñïàëåíèå ñóñòàâîâ.

44. Ïðèìåíåíèå ïî ï.37, ãäå âîñïàëèòåëüíûì çàáîëåâàíèåì  âë åòñ  àñòìà, ïñîðèàç,
ãåðïåòèôîðìíûé äåðìàòèò, ýêçåìà, íåêðîòèçèðóþùèé âàñêóëèò, êîæíûé âàñêóëèò,
áóëëåçíîå çàáîëåâàíèå, àëëåðãè÷åñêèé ðèíèò, àëëåðãè÷åñêèé êîíúþíêòèâèò, àðòðèò,
ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, êîðåâîé àðòðèò, ïñîðèàòè÷åñêèé àðòðèò èëè îñòåîàðòðèò.

45. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2 ôîðìóëû (I)

ãäå R1 ïðåäñòàâë åò àðèë èëè èíäîëèë, ïðè÷åì ïîñëåäíèé ìîæåò áûòü çàìåùåí îäíèì
èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, âûáðàííûìè èç -Ñ(=O)-R, -Ñ(=O)-NY1Y2.

46. Ñîåäèíåíèå ïî ï.15, ãäå R9 ïðåäñòàâë åò âîäîðîä è R10 ïðåäñòàâë åò R4.
47. Ïðèìåíåíèå ïî ï.42, ãäå ðàêîâûì çàáîëåâàíèåì  âë þòñ  êîëîðåêòàëüíûé ðàê, ðàê
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ïðîñòàòû, ðàê ìîëî÷íîé æåëåçû, ðàê ùèòîâèäíîé æåëåçû, ðàê êîæè, ðàê îáîäî÷íîé êèøêè
èëè ðàê ëåãêîãî.

48. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé 2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-
îêñîýòèë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;

4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-

1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
3-(4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b] ïèðèäèí;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3,-b] ïèðèäèí-

4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-(4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîêñàìèä;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ìîðôîëèí-4-èë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ïèïåðèäèí-1-èë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(2-
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ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]îðòîòîëèëàìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(3-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ìåòàòîëèëàìèí;
(4-ôòîðôåíèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(4-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ïàðàòîëèëàìèí;
áåíçèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí;
(4-ôòîðáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
(4-ìåòîêñèáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

èë]àìèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
ìåòèëîâûé ýôèð 3-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

èëàìèíî]áåíçîéíîé êèñëîòû;
öèêëîïðîïèëìåòèë [2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

èë]àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ôåíèëàìèí;
áóòèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí;
ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû èëè òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-
4-êàðáîíîâîé êèñëîòû.

49. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-îêñîýòèë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíèòðèë;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë) àìèä 3-[4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-[4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî [2,3-b]ïèðèäèí;
3-(4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-
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b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû èëè
òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû.
50. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî(2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ

êèñëîòó;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû èëè
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî [2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû.
51. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, êîòîðîå ïðåäñòàâë åò ñîáîé
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(2-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí.
Ïðèîðèòåò ïî ïóíêòàì è ïðèçíàêàì:
Ïî ïï.1-10, 12, 13, 15-17, 22, 23, 26, 27, 29, 30, 33, 35-40, 43, 44, 47 óòî÷íåííîé

ôîðìóëû èçîáðåòåíè  èñïðàøèâàåòñ  åäèíñòâåííûé ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001 ãîäà íà
îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1.

Ïî ïï.11, 24, 31, 34, 41, 42, 45, 46, 51 óòî÷íåííîé ôîðìóëû èçîáðåòåíè 
èñïðàøèâàåòñ  åäèíñòâåííûé ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002 ãîäà íà îñíîâàíèè çà âêè
PCT/GB02/02799.

Ïî ïóíêòàì óòî÷íåííîé ôîðìóëû èçîáðåòåíè , ïåðå÷èñëåííûì íèæå, èñïðàøèâàþòñ 
äâà ïðèîðèòåòà äë  ðàçëè÷íûõ âîïëîùåíèé èçîáðåòåíè , õàðàêòåðèçóåìûõ óêàçàííûìè
ïðèçíàêàìè.

Ïî ï.14 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
ãîäà â îòíîøåíèè ïðèçíàêîâ «X1 ïðåäñòàâë åò C-C(=O)-NH2, C-C(=O)-NH-CH2-CH2OH, C-C(=
O)-NH-CH2CH2OCH3»; à òàêæå ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002 ãîäà â îòíîøåíèè îñòàëüíûõ
ïðèçíàêîâ, ðàñêðûòûõ â çà âêå PCT/GB02/02799.

Ïî ï.18 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
ãîäà â îòíîøåíèè ïðèçíàêà «â ïîëîæåíèè 5», è ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002 ãîäà â
îòíîøåíèè ïðèçíàêà «â ïîëîæåíèè á» íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1.

Ïî ï.19 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
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ãîäà â îòíîøåíèè âñåõ ïðèçíàêîâ, çà èñêëþ÷åíèåì ïðèçíàêîâ «X1 ïðåäñòàâë åò C-C(=O)-
OR5, C-NY1Y2», è "äë  R10 çàìåùåíèå â ïîëîæåíèè 6», ðàñêðûòî â çà âêå PCT/GB02/02799
îò 20 èþí  2002 ãîäà.

Ïî ï.20 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
ãîäà â îòíîøåíèè ïðèçíàêà «R9 ïðåäñòàâë åò -ÑÍ3», è ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002 ãîäà â
îòíîøåíèè ïðèçíàêà «R9 ïðåäñòàâë åò -ÑÍ2ÑÍ3» íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1.

Ïî ï.21 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
ãîäà â îòíîøåíèè ïðèçíàêà «R9 ïðåäñòàâë åò ».

Ïî ï.25 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò  îò 21 èþí  2001
ãîäà â îòíîøåíèè âñåõ ïðèçíàêîâ, çà èñêëþ÷åíèåì ïðèçíàêîâ «X1 ïðåäñòàâë åò ,

, ðàñêðûòûõ â çà âêå PCT/GB02/02799 îò 20 èþí  2002 ãîäà.

Ïî ï.28 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
ãîäà â îòíîøåíèè ïðèçíàêà «X1 ïðåäñòàâë åò Ñ-ïèðèäèë», è ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002
ãîäà â îòíîøåíèè ïðèçíàêà «X1 ïðåäñòàâë åò » íà îñíîâàíèè çà âêè GB

0115109.1.
Ïî ï.32 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001

ãîäà â îòíîøåíèè ïðèçíàêà «X1 ïðåäñòàâë åò C-C(=O)-NH-C(ÑÍ3)2-ÑÍ2OH», è ïðèîðèòåò îò
20 èþí  2002 ãîäà íà îñíîâàíèè çà âêè PCT/GB02/02799 â îòíîøåíèè îñòàëüíûõ ïðèçíàêîâ.

Ïî ï.48 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
ãîäà â îòíîøåíèè ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâë þùèõ ñîáîé:

2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b] ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-(4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîêñàìèä;
è ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002 ãîäà íà îñíîâàíèè çà âêè PCT/GB02/02799 â îòíîøåíèè

ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâë þùèõ ñîáîé:
2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-îêñîýòèë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíèòðèë;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-õëîð-2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-

1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-
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1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
3-(4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ìîðôîëèí-4-èë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ïèïåðèäèí-1-èë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(2-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]îðòîòîëèëàìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(3-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ìåòàòîëèëàìèí;
(4-ôòîðôåíèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]-(4-

ìåòîêñèôåíèë)àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ïàðàòîëèëàìèí;
áåíçèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí;
(4-ôòîðáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
(4-ìåòîêñèáåíçèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

èë]àìèí;
(2-ìåòîêñèýòèë)-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
ìåòèëîâûé ýôèð 3-[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

èëàìèíî]áåíçîéíîé êèñëîòû;
öèêëîïðîïèëìåòèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]

àìèí;
[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]ôåíèëàìèí;
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áóòèë[2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-èë]àìèí;
ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû,
òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3,-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû.
Ïî ï.49 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001

ãîäà â îòíîøåíèè ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâë þùèõ ñîáîé:
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
4-ìåòîêñè-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-ôåíèë-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-4-(ïèðèäèí-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-(4-õëîð-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
è ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002 ãîäà íà îñíîâàíèè çà âêè PCT/GB 02/02799 â îòíîøåíèè

ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâë þùèõ ñîáîé:
2-[5-ìåòîêñè-1-(2-ìîðôîëèí-4-èë-2-îêñîýòèë)-1Í-èíäîë-3-èë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíèòðèë;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 3-[4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-

1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-[4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ

êèñëîòó;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
3-(4-ìåòîêñè-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
4-õëîð-2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèïðîïèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-

4-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû;
ìåòèëàìèä 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé

êèñëîòû;
òðåò-áóòèëîâûé ýôèð 2-(5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-

êàðáîíîâîé êèñëîòû.
Ïî ï.50 íà îñíîâàíèè çà âêè GB 0115109.1 èñïðàøèâàåòñ  ïðèîðèòåò îò 21 èþí  2001
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ãîäà â îòíîøåíèè ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâë þùèõ ñîáîé:
2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-4-êàðáîíèòðèë;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
è ïðèîðèòåò îò 20 èþí  2002 ãîäà íà îñíîâàíèè çà âêè PCT/GB02/02799 â îòíîøåíèè

ñîåäèíåíèé, ïðåäñòàâë þùèõ ñîáîé:
(2-ìåòîêñèýòèë)àìèä 3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîëèë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-

èë]-1-ìåòèë-1H-èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
(2-ãèäðîêñè-2-ìåòèëïðîïèë)àìèä 3-(4-öèàíî-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1-ìåòèë-1Í-

èíäîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû;
3-[4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî(2,3-b]ïèðèäèí-2-èë)-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-5-

êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
3-[4-(3,5-ìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-èë]-1Í-èíäîë-5-êàðáîíîâóþ

êèñëîòó;
4-(3,5-äèìåòèëèçîêñàçîë-4-èë)-2-(5-ìåòîêñè-1-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]

ïèðèäèí;
(2-ãèäðîêñè-1,1-äèìåòèëýòèë)àìèä 2-(1-ýòèë-5-ìåòîêñè-1Í-èíäîë-3-èë)-1Í-ïèððîëî[2,3-

b]ïèðèäèí-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû.

Ñòðàíèöà: 241
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