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ìåòèëêàðáîíèëüíûå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I), ãäå Õ
ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó
NR 4; Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH èëè N-ìåòèë;
Z1 è Z 2 ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà; R 1

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C 1-Ñ6àëêèë; R2

è R3 ïðåäñòàâë þò ñîáîé âîäîðîä; R 4

ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C 1-Ñ6àëêèë; L
ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÍ 2Ñ(Î)- èëè -Ñ(O)ÑÍ2-,
ëèáî L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ 2-Ñ6àëêèë, âîçìîæíî
ïðåðâàííûé Î, NH, S, SO, SO2 è Ñ(O), ëèáî L
ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ, ëèáî L
ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ4àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû
êîòîðîé ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì êîëüöåâûì

àòîìàì óãëåðîäà â 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé

ñèñòåìå G2, îáðàçó  êîëüöî; G 2 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé íàñûùåííóþ èëè íåíàñûùåííóþ 5-10-
÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé
ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è
ñåðû. Îïèñûâàþòñ  òàêæå ñïîñîáû èõ ïîëó÷åíè ,
ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  èõ, è
èõ ïðèìåíåíèå â òåðàïèè. Ñîåäèíåíè  ïî
èçîáðåòåíèþ  âë þòñ  èíãèáèòîðàìè
ìåòàëëîïðîòåèíàçû ÌÌÐ12 è ñðåäè ïðî÷åãî
 âë þòñ  ïîëåçíûìè äë  ëå÷åíè  îáñòðóêòèâíûõ
çàáîëåâàíèé äûõàòåëüíûõ ïóòåé, òàêèõ êàê àñòìà è
õðîíè÷åñêà  îáñòðóêòèâíà  áîëåçíü ëåãêèõ (ÕÎÁË).
4 í. è 10 ç.ï. ô-ëû, 1 òàáë.

Ñòðàíèöà: 1

RU

R
U

2
3
2
6
1
1
7

C
2

2
C

7
1

1
6

2
3

2
U

R

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/ru?ty=29&docid=2326117


Ñòðàíèöà: 2

R
U

2
3
2
6
1
1
7

C
2

2
C

7
1

1
6

2
3

2
U

R



RUSSIAN FEDERATION

FEDERAL SERVICE
FOR INTELLECTUAL PROPERTY,

PATENTS AND TRADEMARKS

(19) RU (11) 2 326 117(13) C2
(51) Int. Cl.

C07D 233/78   (2006.01)
C07D 401/12   (2006.01)
C07D 403/12   (2006.01)
C07D 405/12   (2006.01)
C07D 409/12   (2006.01)
A61K  31/4166 (2006.01)
A61P  11/06   (2006.01)

(12) ABSTRACT OF INVENTION

(21), (22) Application: 2005103617/04, 26.08.2003

(24) Effective date for property rights: 26.08.2003

(30) Priority: 
27.08.2002 SE 0202539-3

(43) Application published: 10.01.2006

(45) Date of publication: 10.06.2008 Bull. 16

(85) Commencement of national phase: 28.03.2005

(86) PCT application:
SE 03/01328 (26.08.2003)

(87) PCT publication:
WO 2004/020415 (11.03.2004)

Mail address:
191036, Sankt-Peterburg, a/ja 24, "NEVINPAT",
pat.pov. A.V.Polikarpovu

(72) Inventor(s):     
KhENRIKSSON Krister (SE),
MUNK AF ROZENKhOL'D Magnus (SE)

(73) Proprietor(s):  
AstraZeneka AB (SE)

(54) 2,5-DIOXOIMIDAZOLIN-4-YL METHYLCARBONYL COMPOUNDS, METHOD OF OBTAINING
THEM, PHARMACEUTICAL MIXTURES CONTAING THEM AND THIR USE IN MEDICINE
PREPARATION

(57) Abstract: 
FIELD: chemistry.
SUBSTANCE: description is given of the 2,5-

dioxoimidazolin-4-yl-methylcarbonyl compound with
formula

, where X represents a hydrogen atom or a NR4

group; Y represents NH or N-methyl; Z1 and Z2

represent an oxygen atom; R1 represents hydrogen

or C1-C6alkyl; R2 and R3 represent hydrogen; R4

represent hydrogen or C1-C6alkyl; L
represents -CH2C(O)- or -C(O)CH2-, or L

represents C2-C6alkyl, possibly interrupted O,
NH, S, SO, SO2 and C(O), or L
represents C3-C6cycloalkyl, or L represents
a C3-C4alkylene chain. The ends of which are
linked to the neighbouring ring atoms of carbon
in 5-10-member G ring system, forming a ring; G
represents a saturated or unsaturated 5-10-member
ring system, which can contain at least one ring
heteroatom, chosen from nitrogen, oxygen and
sulphur. Description is also given, of the method
of obtaining them, pharmaceutical mixtures
containing them, and their use in therapy. The
invented compounds are inhibitors of
metalloproteinase MMP12.

EFFECT: compounds are important in treatment
of obstructive respiratory tract diseases, such
as asthma and chronic obstructive lung disease.

10 cl, 1 tbl, 131 ex
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Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê íîâûì ñîåäèíåíè ì, ñïîñîáàì èõ ïîëó÷åíè ,
ôàðìàöåâòè÷åñêèì êîìïîçèöè ì, ñîäåðæàùèì èõ, è èõ ïðèìåíåíèþ â òåðàïèè.

Ìåòàëëîïðîòåèíàçû ïðåäñòàâë þò ñîáîé íàäñåìåéñòâî ïðîòåèíàç (ôåðìåíòîâ), ÷èñëî
êîòîðûõ â ïîñëåäíèå ãîäû ïîðàçèòåëüíî âîçðîñëî. Íà îñíîâàíèè ñòðóêòóðíîãî è
ôóíêöèîíàëüíîãî àíàëèçîâ ýòè ôåðìåíòû êëàññèôèöèðîâàëè â ñåìåéñòâà è ïîäñåìåéñòâà,
êàê îïèñàíî â N.M.Hooper (1994) FEBS Letters 354:1-6. Ïðèìåðû ìåòàëëîïðîòåèíàç
âêëþ÷àþò â ñåá  ìàòðèêñíûå ìåòàëëîïðîòåèíàçû (matrix metalloproteinases, MMP), òàêèå
êàê êîëëàãåíàçû (ÌÌÐ1, ÌÌÐ8, ÌÌÐ13), æåëàòèíàçû (ÌÌÐ2, ÌÌÐ9), ñòðîìåëèçèíû
(ÌÌÐÇ, ÌÌÐ10, ÌÌÐ11), ìàòðèëèçèí (ÌÌÐ7), ìåòàëëîýëàñòàçà (ÌÌÐ12), ýíàìåëèçèí
(enamelysin, ÌÌÐ19), ÌÒ-ÌÌÐ (ìåòàëëîïðîòåèíàçû ìàòðèêñíîãî òèïà, ÌÌÐ14, ÌÌÐ15,
ÌÌÐ16, ÌÌÐ17); ðåïðîëèçèí èëè àäàìàëèçèí, èëè MDC ñåìåéñòâî, êîòîðîå âêëþ÷àåò â
ñåá  ñåêðåòàçû è øåäàçû, òàêèå êàê ÔÍÎ (ôàêòîð íåêðîçà îïóõîëè) - êîíâåðòèðóþùèå
ôåðìåíòû (ADAM10 è ÒÀÑÅ); ñåìåéñòâî àñòàöèíà, êîòîðîå âêëþ÷àåò â ñåá  òàêèå
ôåðìåíòû, êàê ïðîêîëëàãåí-êîíâåðòèðóþùà  ïðîòåèíàçà (ÐÑÐ); è äðóãèå
ìåòàëëîïðîòåèíàçû, òàêèå êàê àãðåêàíàçà, ñåìåéñòâî ýíäîòåëèí-êîíâåðòèðóþùèõ
ôåðìåíòîâ è ñåìåéñòâî àíãèîòåíçèí-êîíâåðòèðóþùèõ ôåðìåíòîâ.

Ïîëàãàþò, ÷òî ìåòàëëîïðîòåèíàçû âàæíû â ðàçâèòèè ìíîãèõ ôèçèîëîãè÷åñêèõ
áîëåçíåííûõ ïðîöåññîâ, êîòîðîå âêëþ÷àåò â ñåá  ðåìîäåëèðîâàíèå òêàíåé, òàêóþ êàê
ýìáðèîíàëüíîå ðàçâèòèå, îáðàçîâàíèå êîñòåé è ðåìîäåëèðîâàíèå ìàòêè âî âðåì 
ìåíñòðóàöèè. Ýòî îñíîâàíî íà ñïîñîáíîñòè ìåòàëëîïðîòåèíàç ðàñùåïë òü øèðîêèé ñïåêòð
ìàòðèêñíûõ ñóáñòðàòîâ, òàêèõ êàê êîëëàãåí, ïðîòåîãëèêàí è ôèáðîíåêòèí. Òàêæå
ïîëàãàþò, ÷òî ìåòàëëîïðîòåèíàçû âàæíû äë  ïðîöåññèíãà èëè ñåêðåöèè áèîëîãè÷åñêè
âàæíûõ êëåòî÷íûõ ìåäèàòîðîâ, òàêèõ êàê ôàêòîð íåêðîçà îïóõîëè (ÔÍÎ); è äë  ïîñò-
òðàíñë öèîííîãî ïðîòåîëèòè÷åñêîãî ïðîöåññèíãà, èëè øåääèíãà, áèîëîãè÷åñêè âàæíûõ
ìåìáðàííûõ áåëêîâ, òàêèõ êàê lgE-ðåöåïòîð CD23 ñ íèçêèì ñðîäñòâîì (äë  áîëåå ïîëíîãî
ïåðå÷í  ñì. N.M.Hooper et al., (1997) Biochem J. 321: 265-279).

Ìåòàëëîïðîòåèíàçû ñâ çûâàþò ñî ìíîãèìè çàáîëåâàíè ìè èëè ñîñòî íè ìè.
Èíãèáèðîâàíèå àêòèâíîñòè îäíîé èëè áîëåå ÷åì îäíîé ìåòàëëîïðîòåèíàçû ìîæåò áûòü
ïîëåçíî ïðè òàêèõ çàáîëåâàíè õ èëè ñîñòî íè õ, êàê, íàïðèìåð: ðàçëè÷íûå
âîñïàëèòåëüíûå è àëëåðãè÷åñêèå çàáîëåâàíè , òàêèå êàê âîñïàëåíèå ñóñòàâà (îñîáåííî
ðåâìàòîèäíûé àðòðèò, îñòåîàðòðèò è ïîäàãðà), âîñïàëåíèå æåëóäî÷íî-êèøå÷íîãî òðàêòà
(îñîáåííî âîñïàëèòåëüíîå çàáîëåâàíèå êèøå÷íèêà,  çâåííûé êîëèò è ãàñòðèò), âîñïàëåíèå
êîæè (îñîáåííî ïñîðèàç, ýêçåìà, äåðìàòèò); ìåòàñòàçèðîâàíèå èëè èíâàçè  îïóõîëåé;
çàáîëåâàíèå, ñâ çàííîå ñ íåêîíòðîëèðóåìîé äåãðàäàöèåé âíåêëåòî÷íîãî ìàòðèêñà, òàêîå
êàê îñòåîàðòðèò; ðåçîðáòèâíîå çàáîëåâàíèå êîñòåé (òàêîå êàê îñòåîïîðîç è áîëåçíü
Ïåäæåòà); çàáîëåâàíè , ñâ çàííûå ñ àáåððàíòíûì àíãèîãåíåçîì; óñêîðåííîå
ðåìîäåëèðîâàíèå êîëëàãåíà, ñâ çàííîå ñ äèàáåòîì, ïåðèîäîíòàëüíûì çàáîëåâàíèåì
(òàêèì êàê ãèíãèâèò), èçú çâëåíèåì ðîãîâèöû, èçú çâëåíèåì êîæè, ïîñëåîïåðàöèîííûìè
ñîñòî íè ìè (òàêèìè êàê àíàñòîìîç òîëñòîé êèøêè) è çàæèâëåíèåì êîæíûõ ðàí;
äåìèåëèíèçèðóþùèå çàáîëåâàíè  öåíòðàëüíîé è ïåðèôåðè÷åñêîé íåðâíîé ñèñòåìû (òàêèå
êàê ðàññå ííûé ñêëåðîç); áîëåçíü Àëüöãåéìåðà; ðåìîäåëèðîâàíèå âíåêëåòî÷íîãî ìàòðèêñà,
íàáëþäàåìîå ïðè ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûõ çàáîëåâàíè õ, òàêèõ êàê ðåñòåíîç è àòåðîñêëåðîç;
àñòìà; ðèíèò; è õðîíè÷åñêà  îáñòðóêòèâíà  áîëåçíü ëåãêèõ (ÕÎÁË).

ÌÌÐ12, òàê æå èçâåñòíà  êàê ìàêðîôàãàëüíà  ýëàñòàçà èëè ìåòàëëîýëàñòàçà,
ïåðâîíà÷àëüíî áûëà êëîíèðîâàíà èç ìûøè Shapiro et al [1992, Journal of Biological
Chemistry, 267:4664] è ÷åëîâåêà òîé æå ãðóïïîé â 1995. ÌÌÐ12 ïðåäïî÷òèòåëüíî
ýêñïðåññèðóåòñ  â àêòèâèðîâàííûõ ìàêðîôàãàõ è, êàê áûëî ïîêàçàíî, âûäåë åòñ  èç
àëüâåîë ðíûõ ìàêðîôàãîâ ó êóðèëüùèêîâ [Shapiro et al, 1993, Journal of Biological
Chemistry, 268:23824], à òàêæå â êñàíòîìíûõ êëåòêàõ ïðè àòåðîñêëåðîòè÷åñêèõ
ïîâðåæäåíè õ [Matsumoto et al, 1998, Am J Pathol, 153:109]. Ìûøèíà  ìîäåëü ÕÎÁË
îñíîâàíà íà ââåäåíèè ìûøàì ñèãàðåòíîãî äûìà â òå÷åíèå 6 ìåñ öåâ, ïî äâå ñèãàðåòû â
äåíü, øåñòü äíåé â íåäåëþ. Ó ìûøåé äèêîãî òèïà ðàçâèâàëàñü ýìôèçåìà ëåãêèõ ïîñëå ýòîé
îáðàáîòêè. Êîãäà ïî ýòîé ìîäåëè òåñòèðîâàëè ìûøåé ñ "íîêàóòèðîâàííîé" ÌÌÐ12, ó íèõ íå
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ðàçâèâàëàñü çíà÷èòåëüíà  ýìôèçåìà, ÷òî óêàçûâàåò íà òî, ÷òî ÌÌÐ12  âë åòñ  êëþ÷åâûì
ôåðìåíòîì â ïàòîãåíåçå ÕÎÁË. Ðîëü ÌÌÐ, òàêèõ êàê ÌÌÐ12, â ÕÎÁË (ýìôèçåìà è
áðîíõèò), îáñóæäàåòñ  ó Anderson è Shinagawa, 1999, Current Opinion in Anti-
inflammatory and Immunomodulatory Investigational Drugs 1 (1): 29-38. Íåäàâíî
óñòàíîâëåíî, ÷òî êóðåíèå ïîâûøàåò èíôèëüòðàöèþ ìàêðîôàãîâ è ýêñïðåññèþ ÌÌÐ12
ìàêðîôàãàëüíîãî ïðîèñõîæäåíè  â áë øêàõ Êàíãàâàðè (Kangavari) ñîííîé àðòåðèè
÷åëîâåêà [Matetzky S, Fishbein MC etal., Circulation 102: (18). 36-39 Suppl. S, Oct 31, 2000].

Èçâåñòåí ð ä èíãèáèòîðîâ ìåòàëëîïðîòåèíàç (ñìîòðè, íàïðèìåð, îáçîðû èíãèáèòîðîâ
ÌÌÐ Beckett R.P. and Whittaker M., 1998, Exp. Opin. Ther. Patents, 8 (3): 259-282, è
Whittaker M. et al., 1999, Chemical Reviews 99 (9): 2735-2776).

Îïóáëèêîâàííà  ìåæäóíàðîäíà  çà âêà íà ïàòåíò ¹ WO 02/096426 (Bristol-Myers Squibb
Company) îïèñûâàåò ïðîèçâîäíûå ãèäàíòîèíà ôîðìóëû

â êîòîðîé çàìåñòèòåëè R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7 è R11 ïîäðîáíî îïðåäåëåíû.
Ïðîèçâîäíûå, ãîâîð  â îáùèõ ñëîâàõ, äåéñòâóþò â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ
ìåòàëëîïðîòåèíàç, â ÷àñòíîñòè ÒÀÑÅ, ÌÌÐ è/èëè àãðåêàíàçû, õîò  íèêàêèå äàííûå,
ïîêàçûâàþùèå áèîëîãè÷åñêóþ àêòèâíîñòü, â ýòó çà âêó íå âêëþ÷åíû.

Àâòîðû îòêðûëè íîâûé êëàññ ñîåäèíåíèé, êîòîðûå  âë þòñ  ìîùíûìè è ñåëåêòèâíûìè
èíãèáèòîðàìè ÌÌÐ12 è îáëàäàþò òðåáóåìûì ïðîôèëåì àêòèâíîñòè, â ÷àñòíîñòè îíè
 âë þòñ  âûñîêîñåëåêòèâíûìè èíãèáèòîðàìè ÌÌÐ12 ïî ñðàâíåíèþ, íàïðèìåð, ñ ÌÌÐ14,
ÌÌÐ19 è ÒÀÑÅ.

Ïîýòîìó â ñîîòâåòñòâèè ñ íàñòî ùèì èçîáðåòåíèåì ïðåäëîæåíî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû
(I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëü èëè ñîëüâàò

ãäå X ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó NR4 èëè CH2;
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH èëè N-ìåòèë;
êàæäûé èç Z1 è Z2 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè ñåðû ïðè

óñëîâèè, ÷òî ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí èç Z1 è Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà;
ëèáî R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè ãðóïïó, âûáðàííóþ èç C1-Ñ6-àëêèëà è

íàñûùåííîé èëè íåíàñûùåííîé 3-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìû, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è
ñåðû, ïðè÷åì êàæäà  ãðóïïà âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì,
âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, öèàíî,
êàðáîêñèëà, -NR5R6, -CONR7R8, C1-Ñ6àëêèëà, C1-Ñ6àëêîêñè, C1-Ñ6

àëêèëêàðáîíèë(îêñè), -S(O)mC1-Ñ6àëêèëà, ãäå m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè
2, C1-Ñ6àëêèëñóëüôîíèëàìèíî, C1-Ñ6àëêîêñèêàðáîíèë(àìèíî), áåíçèëîêñè è íàñûùåííîãî
èëè íåíàñûùåííîãî 5-6-÷ëåííîãî êîëüöà, êîòîðîå ìîæåò ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí
êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòî êîëüöî â ñâîþ
î÷åðåäü âîçìîæíî çàìåùåíî ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç
ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, îêñî (=O), êàðáîêñèëà, öèàíî, C1-Ñ6àëêèëà, C1-Ñ6àëêîêñèêàðáîíèëà è
C1-Ñ6ãèäðîêñèàëêèëà,

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë, è
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R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë,
ëèáî
R1 è R2 âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ê êîòîðûì îíè ïðèñîåäèíåíû, îáðàçóþò

íàñûùåííîå 5-6-÷ëåííîå êîëüöî, âîçìîæíî ñîäåðæàùåå êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé
èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, à R3  âë åòñ  òàêèì, êàê îïðåäåëåíî âûøå,

ëèáî
R2 è R3 âìåñòå ñ àòîìîì óãëåðîäà, ê êîòîðîìó îíè ïðèñîåäèíåíû, îáðàçóþò íàñûùåííîå

5-6-÷ëåííîå êîëüöî, âîçìîæíî ñîäåðæàùåå êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà,
êèñëîðîäà è ñåðû, à R1  âë åòñ  òàêèì, êàê îïðåäåëåíî âûøå;

R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë;
êàæäûé èç R5, R6, R7 è R8 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë,

âîçìîæíî çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà,
ãàëîãåíà è C1-Ñ6àëêîêñè;

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÍ2Ñ(Î)- èëè -Ñ(Î)ÑÍ2-, ëèáî
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-Ñ6àëêèëüíóþ èëè Ñ2-Ñ6àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, âîçìîæíî

ïðåðâàííóþ èëè çàêàí÷èâàþùóþñ  ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîé ãðóïïèðîâêîé, âûáðàííîé èç Î,
NH, S, SO, SO2 è Ñ(Î), ëèáî L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ,
ìåòèëÑ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ èëè Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëìåòèëüíóþ ãðóïïó, ïðè÷åì êàæäà  èç
ïåðå÷èñëåííûõ ãðóïï âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì,
âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà, C1-Ñ4àëêèëà, C1-Ñ4ãàëîãåíîàëêèëà, C1-Ñ4àëêîêñè
è Ñ1-Ñ4ãàëîãåíîàëêîêñè, ëèáî

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ4àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû êîòîðîé ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì
êîëüöåâûì àòîìàì óãëåðîäà â 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå G2, îáðàçó  êîëüöî;

G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàñûùåííóþ èëè íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà
ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, öèàíî, íèòðî,
C1-Ñ6àëêèëà (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì öèàíî, ãàëîãåíîì,
ãèäðîêñèëîì èëè ìåòîêñè), Ñ2-Ñ6àëêåíèëà, C1-Ñ6àëêîêñè (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè
áîëåå ÷åì îäíèì àòîìîì ãàëîãåíà), -S(O)nC1-Ñ6àëêèëà, ãäå n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1
èëè 2, C1-Ñ6àëêèëêàðáîíèë(àìèíî), C1-Ñ6àëêèëêàðáîíèëîêñè, ôåíèëà, áåíçèëîêñè, -NR9R10

è ãðóïïû ôîðìóëû

êàæäûé èç R9 è R10 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë, âîçìîæíî
çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà è
C1-Ñ6àëêîêñè;

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü èëè -Î-, -S-, -C�C-, -CH2Î- èëè -ÎÑÍ2-;

G3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è
ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, öèàíî, íèòðî, C1-Ñ6àëêèëà (âîçìîæíî
çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì öèàíî, ãàëîãåíîì, ãèäðîêñèëîì èëè
ìåòîêñè), Ñ2-Ñ6àëêåíèëà, C1-Ñ6àëêîêñè (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì
îäíèì àòîìîì ãàëîãåíà), -S(O)tC1-Ñ6àëêèëà, ãäå t ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0,1 èëè
2, C1-Ñ6àëêèëêàðáîíèë(àìèíî), C1-Ñ6àëêèëêàðáîíèëîêñè, ôåíèëà, áåíçèëîêñè è -NR11R12; è

êàæäûé èç R11 è R12 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë, âîçìîæíî
çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà è
C1-Ñ6àëêîêñè.

Â êîíòåêñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè , åñëè íå óêàçàíî èíà÷å, àëêèëüíà , àëêåíèëüíà  èëè
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àëêèíèëüíà  çàìåùàþùà  ãðóïïà èëè àëêèëüíà  ãðóïïèðîâêà â çàìåùàþùåé ãðóïïå ìîæåò
áûòü ïð ìîé èëè ðàçâåòâëåííîé. Ãàëîãåíîàëêèëüíà  èëè ãàëîãåíîàëêîêñè çàìåùàþùà 
ãðóïïà ñîäåðæèò ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí àòîì ãàëîãåíà, íàïðèìåð îäèí, äâà, òðè èëè
÷åòûðå àòîìà ãàëîãåíà. Ãèäðîêñèàëêèëüíûé çàìåñòèòåëü ìîæåò ñîäåðæàòü îäíó èëè áîëåå
÷åì îäíó ãèäðîêñèëüíóþ ãðóïïó, íî ïðåäïî÷òèòåëüíî ñîäåðæèò îäíó èëè äâå ãèäðîêñèëüíûå
ãðóïïû. Êîãäà R1 è R2 èëè R2 è R3 îáðàçóþò êîëüöî, ñëåäóåò ïîíèìàòü, ÷òî òàêîå êîëüöî
ìîæåò ñîäåðæàòü òîëüêî âïëîòü äî îäíîãî êîëüöåâîãî ãåòåðîàòîìà. Ïðè îïðåäåëåíèè R1

ñëåäóåò îòìåòèòü, ÷òî êàæäà  íàñûùåííà  èëè íåíàñûùåííà  3-10-÷ëåííà  êîëüöåâà 
ñèñòåìà è íàñûùåííîå èëè íåíàñûùåííîå 5-6-÷ëåííîå êîëüöî ìîãóò îáëàäàòü
àëèöèêëè÷åñêèìè èëè àðîìàòè÷åñêèìè ñâîéñòâàìè. Òàêîå æå çàìå÷àíèå îòíîñèòñ  è ê
íàñûùåííîé èëè íåíàñûùåííîé 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå â îïðåäåëåíèè G2.
Íåíàñûùåííà  êîëüöåâà  ñèñòåìà  âë åòñ  ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ íåíàñûùåííîé. Êîãäà
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-Ñ6àëêèëüíóþ èëè Ñ2-Ñ6àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, âîçìîæíî
ïðåðâàííóþ èëè çàêàí÷èâàþùóþñ  áîëåå ÷åì îäíîé ãðóïïèðîâêîé (íàïðèìåð, äâóì 
ãðóïïèðîâêàìè), âûáðàííîé èç Î, NH, S, SO, SO2 è Ñ(Î), â íåêîòîðûõ ñëó÷à õ äâå
ãðóïïèðîâêè ìîãóò áûòü ñîñåäíèìè äðóã ñ äðóãîì, â äðóãèõ æå ñëó÷à õ ãðóïïèðîâêè
äîëæíû áûòü ðàçäåëåíû îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì àòîìîì óãëåðîäà. Íàïðèìåð, â òî
âðåì  êàê äë  Ñ(Î) èëè SO2 è NH ïðèåìëåìî áûòü ñîñåäíèìè äðóã ñ äðóãîì, òàêèå
êîìáèíàöèè, êàê NH-NH, NH-O, O-O, O-SO, O-SO2, SO-SO, SO2-SO2 è òàê äàëåå  âë þòñ 
íåæåëàòåëüíûìè. Ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè òåõíèêè èçâåñòíî, êàêèå ãðóïïèðîâêè
ìîãóò áûòü ðàçìåùåíû ð äîì äðóã ñ äðóãîì.

Â îäíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè NR4

ãðóïïó, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë
(íàïðèìåð, ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë, èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë
èëè í-ãåêñèë).

Â äðóãîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH èëè N-ìåòèë. Â
äîïîëíèòåëüíîì âîïëîùåíèè Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH.

Â îäíîì âîïëîùåíèè Z1 è Z2 îáà ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà.
Â îäíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè ãðóïïó,

âûáðàííóþ èç C1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëà (íàïðèìåð ìåòèëà, ýòèëà, í-
ïðîïèëà, èçîïðîïèëà, í-áóòèëà, èçîáóòèëà, òðåò-áóòèëà, í-ïåíòèëà èëè í-ãåêñèëà) è
íàñûùåííîé èëè íåíàñûùåííîé 3-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìû, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì (íàïðèìåð îäèí, äâà, òðè èëè
÷åòûðå êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà íåçàâèñèìî), âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû,
ïðè÷åì êàæäà  ãðóïïà âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì
(íàïðèìåð, îäíèì, äâóì , òðåì  èëè ÷åòûðüì  çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî), âûáðàííûì èç
ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà, áðîìà èëè èîäà), ãèäðîêñèëà, öèàíî,
êàðáîêñèëà, -NR5R6, -CONR7R8, C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëà (íàïðèìåð, ìåòèëà,
ýòèëà, í-ïðîïèëà, èçîïðîïèëà, í-áóòèëà, èçîáóòèëà, òðåò-áóòèëà, í-ïåíòèëà èëè í-
ãåêñèëà), C1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêîêñè (íàïðèìåð, ìåòîêñè, ýòîêñè, í-ïðîïîêñè
èëè í-áóòîêñè), C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëêàðáîíèë(îêñè) (íàïðèìåð,
ìåòèëêàðáîíèë(îêñè), ýòèëêàðáîíèë(îêñè), í-ïðîïèëêàðáîíèë(îêñè),
èçîïðîïèëêàðáîíèë(îêñè), í-áóòèëêàðáîíèë(îêñè), í-ïåíòèëêàðáîíèë(îêñè) èëè í-
ãåêñèëêàðáîíèë(îêñè)), -S(O)mC1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë, ãäå m ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 0, 1 èëè 2 (íàïðèìåð, ìåòèëòèî, ýòèëòèî, ìåòèëñóëüôèíèëà, ýòèëñóëüôèíèëà,
ìåòèëñóëüôîíèëà èëè ýòèëñóëüôîíèëà), C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4,
àëêèëñóëüôîíèëàìèíî (íàïðèìåð, ìåòèëñóëüôîíèëàìèíî, ýòèëñóëüôîíèëàìèíî, í-
ïðîïèëñóëüôîíèëàìèíî, èçîïðîïèëñóëüôîíèëàìèíî, í-áóòèëñóëüôîíèëàìèíî, í-
ïåíòèëñóëüôîíèëàìèíî èëè í-ãåêñèëñóëüôîíèëàìèíî), C1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4,
àëêîêñèêàðáîíèë(àìèíî) (íàïðèìåð, ìåòîêñèêàðáîíèë(àìèíî), ýòîêñèêàðáîíèë(àìèíî), í-
ïðîïîêñèêàðáîíèë(àìèíî) èëè í-áóòîêñèêàðáîíèë(àìèíî)), áåíçèëîêñè è íàñûùåííîãî èëè
íåíàñûùåííîãî 5-6-÷ëåííîãî êîëüöà, êîòîðîå ìîæåò ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí
êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì (íàïðèìåð, îäèí, äâà, òðè èëè ÷åòûðå êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà

Ñòðàíèöà: 7

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 326 117 C2

íåçàâèñèìî), âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòî êîëüöî â ñâîþ î÷åðåäü
âîçìîæíî çàìåùåíî ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð, îäíèì, äâóì  èëè
òðåì  çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî), âûáðàííûì èç ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà,
áðîìà èëè èîäà), ãèäðîêñèëà, îêñî, êàðáîêñèëà, öèàíî, Ñ1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4,
àëêèëà (íàïðèìåð, ìåòèëà, ýòèëà, í-ïðîïèëà, èçîïðîïèëà, í-áóòèëà, èçîáóòèëà, òðåò-
áóòèëà, í-ïåíòèëà èëè í-ãåêñèëà), C1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêîêñèêàðáîíèëà
(íàïðèìåð, ìåòîêñèêàðáîíèëà èëè ýòîêñèêàðáîíèëà) è C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4,
ãèäðîêñèàëêèëà (íàïðèìåð, -ÑÍ2ÎÍ, -ÑÍ2ÑÍ2OH, -ÑÍ2ÑÍ2ÑÍ2ÎÍ èëè -ÑÍ(ÎÍ)ÑÍ3);

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë (íàïðèìåð,
ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë, èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë èëè í-ãåêñèë); è

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë (íàïðèìåð,
ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë, èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë èëè í-ãåêñèë).

Ïðèìåðû íàñûùåííûõ èëè íåíàñûùåííûõ 3-10-÷ëåííûõ êîëüöåâûõ ñèñòåì, êîòîðûå
ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû è êîòîðûå ìîãóò áûòü ìîíîöèêëè÷åñêèìè èëè ïîëèöèêëè÷åñêèìè
(íàïðèìåð, áèöèêëè÷åñêèìè), â êîòîðûõ äâà è áîëåå êîëåö  âë þòñ  êîíäåíñèðîâàííûìè,
âêëþ÷àþò îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí (â ëþáîì ñî÷åòàíèè) öèêëîïðîïèë, öèêëîáóòèë,
öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë, áèöèêëî[2.2.1]ãåïòèë, öèêëîïåíòåíèë, öèêëîãåêñåíèë, ôåíèë,
ïèððîëèäèíèë, ïèïåðèäèíèë, ïèïåðàçèíèë, ìîðôîëèíèë, òèîìîðôîëèíèë, äèàçàáèöèêëî
[2.2.1]ãåïò-2-èë, íàôòèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèåíèë, áåíçîäèîêñîëèë, õèíîëèíèë, 2,3-
äèãèäðîáåíçîôóðàíèë, òåòðàãèäðîïèðàíèë, ïèðàçîëèë, ïèðàçèíèë, òèàçîëèäèíèë, èíäàíèë,
òèåíèë, èçîêñàçîëèë, ïèðèäàçèíèë, òèàäèàçîëèë, ïèððîëèë, ôóðàíèë, òèàçîëèë, èíäîëèë,
èìèäàçîëèë, ïèðèìèäèíèë, áåíçèìèäàçîëèë, òèàçîëèë, òåòðàçîëèë è ïèðèäèíèë.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå êîëüöåâûå ñèñòåìû âêëþ÷àþò ôåíèë, ïèðèäèíèë è òåòðàãèäðîïèðàíèë.

Ïðèìåðû íàñûùåííûõ èëè íåíàñûùåííûõ 5-6-÷ëåííûõ êîëüöåâûõ çàìåñòèòåëåé â R1

âêëþ÷àþò öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë, ôåíèë, ïèððîëèäèíèë, ïèïåðèäèíèë, ïèïåðàçèíèë,
ìîðôîëèíèë, òåòðàãèäðîïèðàíèë, òèîìîðôîëèíèë, ïèðàçîëèë, ïèðàçèíèë, ïèðèäàçèíèë,
òèàçîëèäèíèë, òèåíèë, èçîêñàçîëèë, ïèðèìèäèíèë, òèàäèàçîëèë, ïèððîëèë, ôóðàíèë,
òèàçîëèë, èìèäàçîëèë, òèàçîëèë, òåòðàçîëèë è ïèðèäèíèë. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå êîëüöà
âêëþ÷àþò â ñåá  ìîðôîëèíèë, ïèðèìèäèíèë, ôåíèë, èìèäàçîëèë, ïèïåðèäèíèë,
òåòðàãèäðîïèðàíèë è òèàçîëèë.

Êîíêðåòíûå çíà÷åíè  äë  R1 âêëþ÷àþò ñëåäóþùèå:
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Â äðóãîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè ãðóïïó,
âûáðàííóþ èç C1-Ñ4àëêèëà è íàñûùåííîé èëè íåíàñûùåííîé 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé
ñèñòåìû, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì
(íàïðèìåð, îäèí, äâà, òðè èëè ÷åòûðå êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà íåçàâèñèìî), âûáðàííûé èç
àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì êàæäà  ãðóïïà âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð îäíèì, äâóì , òðåì  èëè ÷åòûðüì  çàìåñòèòåë ìè
íåçàâèñèìî), âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, öèàíî,
êàðáîêñèëà, -NR5R6, -CONR7R8, C1-Ñ4àëêèëà, C1-C4àëêîêñè, C1-Ñ4

àëêèëêàðáîíèë(îêñè), -S(O)mC1-Ñ4àëêèëà, ãäå m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè
2, C1-Ñ4àëêèëñóëüôîíèëàìèíî, C1-Ñ4àëêîêñèêàðáîíèë(àìèíî), áåíçèëîêñè è íàñûùåííîãî
èëè íåíàñûùåííîãî 5-6-÷ëåííîãî êîëüöà, êîòîðîå ìîæåò ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí
êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì (íàïðèìåð, îäèí, äâà, òðè èëè ÷åòûðå êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà
íåçàâèñèìî), âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòî êîëüöî â ñâîþ î÷åðåäü
âîçìîæíî çàìåùåíî ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð, îäíèì, äâóì  èëè
òðåì  çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî), âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, îêñî, êàðáîêñèëà,
öèàíî, C1-C4àëêèëà, C1-Ñ4àëêîêñèêàðáîíèëà è C1-Ñ4ãèäðîêñèàëêèëà;

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ4àëêèë; è
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ4àëêèë.
Åùå â îäíîì âîïëîùåíèè R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ4àëêèë, â ÷àñòíîñòè

ìåòèë; R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä; R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.
Àëüòåðíàòèâíî R1 è R2 ìîãóò âìåñòå ñ àòîìàìè óãëåðîäà, ê êîòîðûì îíè ïðèñîåäèíåíû,

îáðàçîâûâàòü íàñûùåííîå 5-6-÷ëåííîå êîëüöî, âîçìîæíî ñîäåðæàùåå êîëüöåâîé
ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû (íàïðèìåð, öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë,
ïèððîëèäèíèë, ïèïåðèäèíèë, òåòðàãèäðîôóðàíèë èëè òåòðàãèäðîòèîôåíèë), à R3  âë åòñ 
òàêèì, êàê îïðåäåëåíî ðàíåå.

Â êà÷åñòâå äîïîëíèòåëüíîé àëüòåðíàòèâû R2 è R3 ìîãóò âìåñòå ñ àòîìîì óãëåðîäà, ê
êîòîðîìó îíè ïðèñîåäèíåíû, îáðàçîâûâàòü íàñûùåííîå 5-6-÷ëåííîå êîëüöî, âîçìîæíî
ñîäåðæàùåå êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû (íàïðèìåð,
öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë, ïèððîëèäèíèë, ïèïåðèäèíèë, òåòðàãèäðîôóðàíèë èëè
òåòðàãèäðîòèîôåíèë), à R1  âë åòñ  òàêèì, êàê îïðåäåëåíî ðàíåå.

Êàæäûé èç R5, R6, R7 è R8 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë (íàïðèìåð, ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë,
èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë èëè í-ãåêñèë), âîçìîæíî çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð, îäíèì, äâóì  èëè òðåì  çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî),
âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà, áðîìà èëè èîäà) è C1-C6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêîêñè (íàïðèìåð, ìåòîêñè, ýòîêñè, í-ïðîïîêñè èëè í-áóòîêñè).
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Â îäíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  êàæäûé èç R5, R6, R7 è R8 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò
ñîáîé âîäîðîä èëè C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë. Â äðóãîì âîïëîùåíèè êàæäûé èç
R5, R6, R7 è R8 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÍ2Ñ(Î)- èëè -Ñ(Î)ÑÍ2-, ëèáî
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ2-Ñ4, àëêèëüíóþ èëè Ñ2-Ñ6,

ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ2-Ñ4, àëêèíèëüíóþ ãðóïïó, âîçìîæíî ïðåðâàííóþ èëè çàêàí÷èâàþùóþñ 
ïî ìåíüøåé ìåðå îäíîé ãðóïïèðîâêîé (íàïðèìåð, îäíîé èëè äâóì  ãðóïïèðîâêàìè
íåçàâèñèìî), âûáðàííîé èç Î, NH, S, SO, SO2 è Ñ(Î)
(íàïðèìåð, -(ÑÍ2)2-, -(ÑÍ2)3-, -(ÑÍ2)4-, -(ÑÍ2)5-, -(ÑÍ2)6-, -Ñ�Ñ-, -ÑÍ2-Ñ�Ñ-, -Ñ�Ñ-ÑÍ2-, -O-

(ÑÍ2)3-NH-, -NH-(ÑÍ2)3-O-, -ÑÍ(ÑÍ3)-, -(ÑÍ2)2-Ñ(Î)-, -Ñ(Î)-(ÑÍ2)2-, -ÑÍ2ÑÍ(ÑÍ3)-
, -ÑÍ(ÑÍ3)ÑÍ2-, -(ÑÍ2)2-O-ÑÍ2- èëè -ÑÍ2-O-(ÑÍ2)2-), ëèáî L ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ (öèêëîïðîïèë, öèêëîáóòèë, öèêëîïåíòèë èëè öèêëîãåêñèë),
ìåòèëÑ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ (íàïðèìåð ìåòèëöèêëîïðîïèë) èëè Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëìåòèëüíóþ
(íàïðèìåð, öèêëîïðîïèëìåòèë) ãðóïïó, ïðè÷åì êàæäà  èç ïåðå÷èñëåííûõ ãðóïï âîçìîæíî
çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð, îäíèì, äâóì  èëè òðåì 
çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî), âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà,
áðîìà èëè èîäà), C1-C4, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C2, àëêèëà (íàïðèìåð, ìåòèëà, ýòèëà, í-
ïðîïèëà, èçîïðîïèëà, í-áóòèëà èëè òðåò-áóòèëà), C1-C4, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C2,
ãàëîãåíîàëêèëà (íàïðèìåð, òðèôòîðìåòèëà èëè ïåíòàôòîðýòèëà), C1-C4, ïðåäïî÷òèòåëüíî
C1-C2, àëêîêñè (íàïðèìåð, ìåòîêñè èëè ýòîêñè) è C1-C4, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C2,
ãàëîãåíîàëêîêñè (íàïðèìåð òðèôòîðìåòîêñè) (òàêèå êàê -CH2OCH(R)CH2NH-
èëè -NHCH2CH(R)OCH2-, ãäå R ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë, ãèäðîêñèë èëè
ìåòîêñè, -ÑÍ(ÑÍ3)-ÑÍ(ÎÍ)-, -ÑÍ(ÎÍ)-ÑÍ(ÑÍ3)-, -ÑÍ2ÑÍ(ÎÍ)-
, -ÑÍ(ÎÍ)ÑÍ2-, -ÑÍ2ÑÍ(ÎÑÍ3)- èëè -ÑÍ(ÎÑÍ3)ÑÍ2-), ëèáî

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ4àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû êîòîðîé ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì
êîëüöåâûì àòîìàì óãëåðîäà â 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå G2, îáðàçó  êîëüöî
(íàïðèìåð, åñëè G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííóþ ôåíèëüíóþ ãðóïïó, a L
ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3àëêèëåíîâóþ öåïü, G2 è L âìåñòå îáðàçóþò 2,3-äèãèäðîèíäåí-2-
èëüíóþ ãðóïïó, èìåþùóþ ñòðóêòóðó:

Â îäíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè , ÷èòà  ñëåâà íàïðàâî â ôîðìóëå (I),
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -Ñ(Î)ÑÍ2-, ëèáî
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-Ñ4àëêèë, âîçìîæíî ïðåðâàííûé èëè çàêàí÷èâàþùèéñ  àòîìîì

êèñëîðîäà, öèêëîïðîïèë èëè öèêëîïðîïèëìåòèë, êàæäûé èç êîòîðûõ âîçìîæíî çàìåùåí
îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà,
ìåòèëà, òðèôòîðìåòèëà, ìåòîêñè è òðèôòîðìåòîêñè, ëèáî

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ4àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû êîòîðîé ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì
êîëüöåâûì àòîìàì óãëåðîäà â 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå G2, îáðàçó  êîëüöî.

Â äîïîëíèòåëüíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  L ïðåäñòàâë åò ñîáîé (÷èòà  ñëåâà íàïðàâî
â ôîðìóëå (I)) -Ñ(Î)ÑÍ2-, -(ÑÍ2)2-, -ÑÍ(ÑÍ3)-, -ÑÍ(ÑÍ3)ÑÍ2-, -ÑÍ(ÎÍ)-ÑÍ(ÑÍ3)-
, -ÑÍ(ÎÍ)ÑÍ2-, -ÑÍ(ÎÑÍ3)ÑÍ2-, -ÑÍ2-O-(ÑÍ2)2, öèêëîïðîïèë, öèêëîïðîïèëìåòèë, ëèáî

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû êîòîðîé ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì
êîëüöåâûì àòîìàì óãëåðîäà â 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå G2, îáðàçó  êîëüöî.

G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàñûùåííóþ èëè íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì
(íàïðèìåð, îäèí, äâà, òðè èëè ÷åòûðå êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà íåçàâèñèìî), âûáðàííûé èç
àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé
ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð, îäíèì, äâóì , òðåì  èëè ÷åòûðüì  çàìåñòèòåë ìè
íåçàâèñèìî), âûáðàííûì èç ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà, áðîìà èëè èîäà),
ãèäðîêñèëà, öèàíî, íèòðî, C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëà, òàêîãî êàê ìåòèë,
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ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë, èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë èëè í-ãåêñèë
(âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì, íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì 
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç öèàíî, ãàëîãåíà, òàêîãî êàê õëîð, ôòîð, áðîì
èëè èîä, ãèäðîêñèëà è ìåòîêñè), Ñ2-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ2-Ñ4, àëêåíèëà (íàïðèìåð,
ýòåíèëà, ïðîï-1-åíèëà, ïðîï-2-åíèëà, áóò-1-åíèëà, ïåíò-1-åíèëà, ãåêñ-1-åíèëà èëè 2-
ìåòèë-ïåíò-2-åíèëà), C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêîêñè, òàêîãî êàê ìåòîêñè,
ýòîêñè, í-ïðîïîêñè èëè í-áóòîêñè (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì,
íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì , àòîìàìè ãàëîãåíà, òàêèìè êàê õëîð, ôòîð, áðîì èëè
èîä), -S(O)nC1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëà, ãäå n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2
(íàïðèìåð, ìåòèëòèî, ýòèëòèî, ìåòèëñóëüôèíèëà, ýòèëñóëüôèíèëà, ìåòèëñóëüôîíèëà èëè
ýòèëñóëüôîíèëà), C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëêàðáîíèë(àìèíî) (íàïðèìåð,
ìåòèëêàðáîíèë(àìèíî), ýòèëêàðáîíèë(àìèíî), í-ïðîïèëêàðáîíèë(àìèíî),
èçîïðîïèëêàðáîíèë(àìèíî), í-áóòèëêàðáîíèë(àìèíî), í-ïåíòèëêàðáîíèë(àìèíî) èëè í-
ãåêñèëêàðáîíèë(àìèíî)), C1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëêàðáîíèëîêñè (íàïðèìåð,
ìåòèëêàðáîíèëîêñè, ýòèëêàðáîíèëîêñè, í-ïðîïèëêàðáîíèëîêñè, èçîïðîïèëêàðáîíèëîêñè, í-
áóòèëêàðáîíèëîêñè, í-ïåíòèëêàðáîíèëîêñè èëè í-ãåêñèëêàðáîíèëîêñè), ôåíèëà,
áåíçèëîêñè, -NR9R10 è ãðóïïû ôîðìóëû

Ïðèìåðû íàñûùåííûõ èëè íåíàñûùåííûõ 5-10-÷ëåííûõ êîëüöåâûõ ñèñòåì, êîòîðûå
ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû â G2 è êîòîðûå ìîãóò áûòü ìîíîöèêëè÷åñêèìè èëè
ïîëèöèêëè÷åñêèìè (íàïðèìåð, áèöèêëè÷åñêèìè), â êîòîðûõ äâà è áîëåå êîëåö  âë þòñ 
êîíäåíñèðîâàííûìè, âêëþ÷àþò îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí (â ëþáîì ñî÷åòàíèè) öèêëîïåíòèë,
öèêëîãåêñèë, áèöèêëî[2.2.1]ãåïòèë, öèêëîïåíòåíèë, öèêëîãåêñåíèë, ôåíèë, ïèððîëèäèíèë,
ïèïåðèäèíèë, ïèïåðàçèíèë, ìîðôîëèíèë, òèîìîðôîëèíèë, äèàçàáèöèêëî[2.2.1]ãåïò-2-èë,
íàôòèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèåíèë, áåíçîäèîêñîëèë, õèíîëèíèë, 2,3-
äèãèäðîáåíçîôóðàíèë, òåòðàãèäðîïèðàíèë, ïèðàçîëèë, ïèðàçèíèë, òèàçîëèäèíèë, èíäàíèë,
òèåíèë, èçîêñàçîëèë, ïèðèäàçèíèë, òèàäèàçîëèë, ïèððîëèë, ôóðàíèë, òèàçîëèë, èíäîëèë,
èìèäàçîëèë, ïèðèìèäèíèë, áåíçèìèäàçîëèë, òðèàçîëèë, òåòðàçîëèë è ïèðèäèíèë.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå êîëüöåâûå ñèñòåìû âêëþ÷àþò ôåíèë, èíäîëèë, òèåíèë è ïèïåðèäèíèë.

Êàæäûé èç R9 è R10 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-C6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë (íàïðèìåð, ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë,
èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë èëè í-ãåêñèë), âîçìîæíî çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð, îäíèì, äâóì  èëè òðåì  çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî),
âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà, áðîìà èëè èîäà) è C1-C6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêîêñè (íàïðèìåð, ìåòîêñè, ýòîêñè, í-ïðîïîêñè èëè í-áóòîêñè).

Â îäíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàñûùåííóþ èëè
íåíàñûùåííóþ 5-9-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí êîëüöåâîé
ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà
âîçìîæíî çàìåùåíà îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, öèàíî, íèòðî, C1-Ñ4àëêèëà (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå
÷åì îäíèì, íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì , çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
öèàíî, ãàëîãåíà, òàêîãî êàê õëîð, ôòîð, áðîì èëè èîä, ãèäðîêñèëà è
ìåòîêñè), Ñ2-Ñ4àëêåíèëà, C1-Ñ4àëêîêñè (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì
îäíèì, íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì , àòîìàìè ãàëîãåíà, òàêèìè êàê õëîð, ôòîð, áðîì
èëè èîä), -S(O)nC1-Ñ4àëêèë, ãäå n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè
2, C1-Ñ4àëêèëêàðáîíèë(àìèíî), C1-Ñ4àëêèëêàðáîíèëîêñè, ôåíèëà, áåíçèëîêñè, -NR9R10 è
ãðóïïû ôîðìóëû
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Â äðóãîì âîïëîùåíèè G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàñûùåííóþ èëè íåíàñûùåííóþ 5-9-
÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç àçîòà è ñåðû (íàïðèìåð, ôåíèë, èíäîëèë, òèåíèë èëè ïèïåðèäèíèë), ïðè÷åì
ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç ãàëîãåíà, C1-Ñ4àëêèëà è ãðóïïû ôîðìóëû

Â îäíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè  Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü, -Î- èëè -Ñ�Ñ-. Â

äîïîëíèòåëüíîì âîïëîùåíèè Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü.
G3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò

ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì (íàïðèìåð, îäèí, äâà, òðè èëè
÷åòûðå êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà íåçàâèñèìî), âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû,
ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì
(íàïðèìåð, îäíèì, äâóì , òðåì  èëè ÷åòûðüì  çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî), âûáðàííûì èç
ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà, áðîìà èëè èîäà), ãèäðîêñèëà, öèàíî, íèòðî, C1-Ñ6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëà, òàêîãî êàê ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë,
èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë èëè í-ãåêñèë (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì
îäíèì, íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
öèàíî, ãàëîãåíà, òàêîãî êàê õëîð, ôòîð, áðîì èëè èîä, ãèäðîêñèëà è ìåòîêñè), Ñ2-Ñ6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî Ñ2-Ñ4, àëêåíèëà (íàïðèìåð, ýòåíèëà, ïðîï-1-åíèëà, ïðîï-2-åíèëà, áóò-
1-åíèëà, ïåíò-1-åíèëà, ãåêñ-1-åíèëà èëè 2-ìåòèëïåíò-2-åíèëà), C1-Ñ6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêîêñè, òàêîãî êàê ìåòîêñè, ýòîêñè, í-ïðîïîêñè èëè í-áóòîêñè
(âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì, íàïðèìåð, îäíèì, äâóì  èëè òðåì 
àòîìàìè ãàëîãåíà, òàêèìè êàê õëîð, ôòîð, áðîì èëè èîä), -S(O)tC1-C6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-Ñ4, àëêèë, ãäå t ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2 (íàïðèìåð,
ìåòèëòèî, ýòèëòèî, ìåòèëñóëüôèíèë, ýòèëñóëüôèíèë, ìåòèëñóëüôîíèë èëè
ýòèëñóëüôîíèë), C1-Ñ6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëêàðáîíèë(àìèíî) (íàïðèìåð,
ìåòèëêàðáîíèë(àìèíî), ýòèëêàðáîíèë(àìèíî), í-ïðîïèëêàðáîíèë(àìèíî),
èçîïðîïèëêàðáîíèë(àìèíî), í-áóòèëêàðáîíèë(àìèíî), í-ïåíòèëêàðáîíèë(àìèíî) èëè í-
ãåêñèëêàðáîíèë(àìèíî)), C1-C6, ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèëêàðáîíèëîêñè (íàïðèìåð,
ìåòèëêàðáîíèëîêñè, ýòèëêàðáîíèëîêñè, í-ïðîïèëêàðáîíèëîêñè, èçîïðîïèëêàðáîíèëîêñè, í-
áóòèëêàðáîíèëîêñè, í-ïåíòèëêàðáîíèëîêñè èëè í-ãåêñèëêàðáîíèëîêñè), ôåíèëà, áåíçèëîêñè
è -NR11R12.

Ïðèìåðû íåíàñûùåííûõ 5-10-÷ëåííûõ êîëüöåâûõ ñèñòåì, êîòîðûå ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû â G3 è êîòîðûå ìîãóò áûòü ìîíîöèêëè÷åñêèìè èëè ïîëèöèêëè÷åñêèìè
(íàïðèìåð, áèöèêëè÷åñêèìè), â êîòîðûõ äâà èëè áîëåå êîëåö  âë þòñ 
êîíäåíñèðîâàííûìè, âêëþ÷àþò îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí (â ëþáîì ñî÷åòàíèè)
öèêëîïåíòåíèë, öèêëîãåêñåíèë, ôåíèë, íàôòèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèåíèë,
áåíçîäèîêñîëèë, õèíîëèíèë, 2,3-äèãèäðîáåíçîôóðàíèë, ïèðàçîëèë, ïèðàçèíèë,
òèàçîëèäèíèë, èíäàíèë, òèåíèë, èçîêñàçîëèë, ïèðèäàçèíèë, òèàäèàçîëèë, ïèððîëèë,
ôóðàíèë, òèàçîëèë, èíäîëèë, èìèäàçîëèë, ïèðèìèäèíèë, áåíçèìèäàçîëèë, òðèàçîëèë,
òåòðàçîëèë è ïèðèäèíèë. Ïðåäïî÷òèòåëüíûå êîëüöåâûå ñèñòåìû âêëþ÷àþò ôåíèë, òèåíèë,
íàôòèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèåíèë, ïèðèäèíèë, ïèððîëèë, ôóðàíèë, áåíçîäèîêñîëèë,
õèíîëèíèë è 2,3-äèãèäðîáåíçîôóðàíèë.

Êàæäûé èç R11 è R12 íåçàâèñèìî ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-C6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêèë (íàïðèìåð, ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë, í-áóòèë,
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èçîáóòèë, òðåò-áóòèë, í-ïåíòèë èëè í-ãåêñèë), âîçìîæíî çàìåùåííûé ïî ìåíüøåé ìåðå
îäíèì çàìåñòèòåëåì (íàïðèìåð, îäíèì, äâóì  èëè òðåì  çàìåñòèòåë ìè íåçàâèñèìî),
âûáðàííûì èç ãèäðîêñèëà, ãàëîãåíà (íàïðèìåð, õëîðà, ôòîðà, áðîìà èëè èîäà) è C1-C6,
ïðåäïî÷òèòåëüíî C1-C4, àëêîêñè (íàïðèìåð, ìåòîêñè, ýòîêñè, í-ïðîïîêñè èëè í-áóòîêñè).

Â îäíîì âîïëîùåíèè G3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè äâà êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû (íàïðèìåð, ôåíèë, òèåíèë, íàôòèë, áåíçîôóðàíèë,
áåíçîòèåíèë, ïèðèäèíèë, ïèððîëèë, ôóðàíèë, áåíçîäèîêñîëèë, õèíîëèíèë è 2,3-
äèãèäðîáåíçîôóðàíèë), ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà îäíèì èëè
äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, öèàíî,
íèòðî, C1-C4àëêèëà (âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì, íàïðèìåð îäíèì,
äâóì  èëè òðåì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç öèàíî, ãàëîãåíà, òàêîãî êàê
õëîð, ôòîð, áðîì èëè èîä, ãèäðîêñèëà è ìåòîêñè), Ñ2-Ñ4àëêåíèëà, C1-Ñ4àëêîêñè (âîçìîæíî
çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì, íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì , àòîìàìè
ãàëîãåíà, òàêèìè êàê õëîð, ôòîð, áðîì èëè èîä), -S(O)tC1-Ñ4àëêèë, ãäå t ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 0, 1 èëè 2, C1-Ñ4àëêèëêàðáîíèë(àìèíî), C1-C4àëêèëêàðáîíèëîêñè, ôåíèëà,
áåíçèëîêñè è -NR11R12.

Â äðóãîì âîïëîùåíèè G3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè äâà êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî
âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû (íàïðèìåð, ôåíèë, òèåíèë, íàôòèë, áåíçîôóðàíèë,
áåíçîòèåíèë, ïèðèäèíèë, ïèððîëèë, ôóðàíèë, áåíçîäèîêñîëèë, õèíîëèíèë è 2,3-
äèãèäðîáåíçîôóðàíèë), ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà îäíèì èëè
äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãàëîãåíà, öèàíî, íèòðî, C1-Ñ4àëêèëà
(âîçìîæíî çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì, íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì 
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç öèàíî è ãàëîãåíà), C1-C4àëêîêñè (âîçìîæíî
çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì, íàïðèìåð îäíèì, äâóì  èëè òðåì  àòîìàìè
ãàëîãåíà), C1-C4àëêèëòèî, C1-Ñ4àëêèëêàðáîíèë(àìèíî), ôåíèëà è áåíçèëîêñè.

Â äðóãîì äîïîëíèòåëüíîì âîïëîùåíèè G3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåíàñûùåííóþ 5-10-
÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè äâà êîëüöåâûõ
ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû (íàïðèìåð ôåíèë, òèåíèë,
íàôòèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèåíèë, ïèðèäèíèë, ïèððîëèë, ôóðàíèë, áåíçîäèîêñîëèë,
õèíîëèíèë è 2,3-äèãèäðîáåíçîôóðàíèë), ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî
çàìåùåíà îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ôòîðà, õëîðà,
öèàíî, íèòðî, ìåòèëà, öèàíîìåòèëà, òðèôòîðìåòèëà, ìåòîêñè, òðèôòîðìåòîêñè, ìåòèëòèî,
ìåòèëêàðáîíèëà (àöåòèëà), ìåòèëêàðáîíèëàìèíî (àöåòèëàìèíî), ôåíèëà è áåíçèëîêñè.

Êîíêðåòíûå çíà÷åíè  G2 âêëþ÷àþò â ñåá  ñëåäóþùèå:
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Â îäíîì âîïëîùåíèè èçîáðåòåíè :
Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé -NH-èëè -N(ÑÍ3)-;
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH;
Z1 è Z2 îáà ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè ìåòèë;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)CH2-, -(CH2)2-, -ÑÍ(ÑÍ3)-, -ÑÍ(ÑÍ3)ÑÍ2-, -ÑÍ(ÎÍ)-ÑÍ(ÑÍ3)-,

-ÑÍ(ÎÍ)ÑÍ2-, -ÑÍ(ÎÑÍ3)ÑÍ2-, -ÑÍ2-O-(ÑÍ2)2, öèêëîïðîïèë, öèêëîïðîïèëìåòèë, ëèáî
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû êîòîðîé ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì

êîëüöåâûì àòîìàì óãëåðîäà â 5-9-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå G2, îáðàçó  êîëüöî;
G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàñûùåííóþ èëè íåíàñûùåííóþ 5-9-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ

ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà è
ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè,
íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãàëîãåíà, C1-Ñ4àëêèëà è ãðóïïû ôîðìóëû

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü, -Î- èëè -Ñ�Ñ-; è

G3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü îäèí èëè äâà êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà, íåçàâèñèìî âûáðàííûõ èç àçîòà,
êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà îäíèì èëè äâóì 
çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ôòîðà, õëîðà, öèàíî, íèòðî, ìåòèëà,
öèàíîìåòèëà, òðèôòîðìåòèëà, ìåòîêñè, òðèôòîðìåòîêñè, ìåòèëòèî, ìåòèëêàðáîíèëà,
ìåòèëêàðáîíèëàìèíî, ôåíèëà è áåíçèëîêñè.

Ïðèìåðû ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ âêëþ÷àþò:
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4'-ôòîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-öèàíî-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-ôåíèë-öèêëîïðîïèë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-(2-áèôåíèë-4-èë-ýòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(7-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôåíîêñèôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôòîðôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(4-áðîìôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
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N-[2-(2,4-äèõëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(3′-õëîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-áåíçèëîêñè-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-òèîôåí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-òèîôåí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-õëîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòèëñóëüôàíèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-

àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-íèòðî-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(3′-àöåòèëàìèíî-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-íàôòàëåí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(3′,5′-äèõëîð-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(4-áåíçîôóðàí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñè-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-[1,1′;4′,1″]òåðôåíèë-4-èë)ýòèë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-àöåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4-áåíçî[b]òèîôåí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-öèàíîìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ïèðèäèí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(1Í-ïèððîë-2-èë)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôóðàí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôóðàí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-òèîôåí-2-èë-ýòèë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä,
N-{[1-(4-õëîðôåíèë)öèêëîïðîïèë]ìåòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä,
N-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä,
N-[2-(4′-öèàíî-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)àöåòàìèä,
N-[2-(4′-ôòîð-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèä,
N-[(1S,2R)-2-(4′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[(1S,2R)-2-(4′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[(1S,2R)-2-(4′-àöåòèëáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-

4-èë)-àöåòàìèä,
N-{(1S,2R)-2-[4′-(àöåòèëàìèíî)áèôåíèë-4-èë]öèêëîïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-öèàíî-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-ìåòèë-N-(2-ôåíèëýòèë)-àöåòàìèä,
N-[1-(4-õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
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2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-ãèäðîêñè-1-ìåòèë-2-ôåíèëýòèë)-àöåòàìèä,
N-[2-[4-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèä,
N-{2-[3′-(àöåòèëàìèíî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[2-(3′-àöåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-àöåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-{2-[4-(1-áåíçîòèåí-2-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(3′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(ìåòèëòèî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-

àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòîêñè-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-

àöåòàìèä,
N-{2-[4-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(òðèôòîðìåòîêñè)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-

àöåòàìèä,
N-[2-(3′,4′-äèìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-õèíîëèí-3-èëôåíèë)ïðîïèë]-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-öèàíî-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[5-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-

àöåòàìèä,
N-{5-[3-(àöåòèëàìèíî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(3-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[5-(4-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[5-(1-áåíçîòèåí-2-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[5-(3-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[5-(4-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(4-ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-

èë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(ìåòèëòèî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-

àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-

èë]-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(4-ìåòîêñè-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-

2-èë]-àöåòàìèä,
N-[5-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä,
N-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
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èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-ôòîðáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-{2-[4-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[2-[4-(1-áåíçîòèåí-2-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[2-(3′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
N-[2-(4′-ôòîð-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3'-(ìåòèëòèî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-

àöåòàìèä,
N-(2-[4-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(4′-ìåòîêñè-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-{2-[4-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(òðèôòîðìåòîêñè)áèôåíèë-4-èë]

ïðîïèë}-àöåòàìèä,
N-[2-(3′,4′-äèìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä,
2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-õèíîëèí-3-èëôåíèë)ïðîïèë]-àöåòàìèä,
N-[5-(4-ôòîðôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-

4-èë)-àöåòàìèä,
N-{5-[3-(àöåòèëàìèíî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(3-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(4-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(1-áåíçîòèåí-2-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(3-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(4-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(4-ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-[3-(ìåòèëòèî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-

èíäåí-2-èë}-àöåòàìèä,
N-[5-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(4-ìåòîêñè-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[5-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
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2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(òðèôòîðìåòîêñè)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-
1Í-èíäåí-2-èë}-àöåòàìèä,

N-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-
äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,

N-[5-(4-öèàíî-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-
äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,

2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[4-(òðèôòîðìåòèë)ôåíîêñè]ôåíèë}ýòèë)-
àöåòàìèä,

2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ìåòîêñèôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[4-(òðèôòîðìåòîêñè)ôåíîêñè]ôåíèë}ýòèë)-

àöåòàìèä,
N-{2-[4-(4-õëîðôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-{2-[4-(4-àöåòèëôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(ïèðèäèí-3-èëîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)îêñè]ôåíèë}ýòèë)-

àöåòàìèä,
N-{2-[4-(4-öèàíîôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ìåòèëôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ôòîðôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä,
N-(2-áèôåíèë-4-èë-2-ãèäðîêñèýòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(1,1′-áèôåíèë-4-èë)-2-ìåòîêñèýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
N-[2-(1,1′-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-ìåòèëàöåòàìèä,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôåíèëýòèíèë-ïèïåðèäèí-1-èë)ýòèë]-àöåòàìèä,
N-{2-[(4-áðîìáåíçèë)îêñè]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä,
2-(1,1′-áèôåíèë-4-èë)-2-îêñîýòèë-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàò è èõ

ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû.
Ñëåäóåò ïðèíèìàòü âî âíèìàíèå, ÷òî êîíêðåòíûå çàìåñòèòåëè è êîëè÷åñòâî

çàìåñòèòåëåé â ñîåäèíåíè õ ïî èçîáðåòåíèþ âûáðàíû òàê, ÷òîáû èçáåæàòü ñòåðè÷åñêè
íåæåëàòåëüíûõ ñî÷åòàíèé.

Êàæäîå ñîåäèíåíèå, ïðèâåäåííîå â êà÷åñòâå ïðèìåðà, ïðåäñòàâë åò ñîáîé îòäåëüíûé è
íåçàâèñèìûé àñïåêò èçîáðåòåíè .

Ñëåäóåò ïðèíèìàòü âî âíèìàíèå, ÷òî ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîãóò
ñîäåðæàòü îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí àñèììåòðè÷åñêè çàìåùåííûé àòîì óãëåðîäà.
Ïðèñóòñòâèå îäíîãî èëè áîëåå ÷åì îäíîãî òàêîãî àñèììåòðè÷åñêîãî öåíòðà (õèðàëüíîãî
öåíòðà) â ñîåäèíåíè õ ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ìîæåò ïðèâîäèòü ê ñòåðåîèçîìåðàì, è
ñëåäóåò ïîíèìàòü, ÷òî â êàæäîì ñëó÷àå èçîáðåòåíèå ðàñïðîñòðàí åòñ  íà âñå ïîäîáíûå
ñòåðåîèçîìåðû, âêëþ÷à  ýíàíòèîìåðû è äèàñòåðåîìåðû, è ñìåñè, âêëþ÷à  èõ
ðàöåìè÷åñêèå ñìåñè. Ðàöåìàòû ìîãóò áûòü âûäåëåíû â îòäåëüíûõ îïòè÷åñêè àêòèâíûõ
ôîðìàõ ïðè èñïîëüçîâàíèè èçâåñòíûõ ìåòîäèê (cf. Advanced Organic Chemistry: 3rd

Edition: author J March, p.104-107), âêëþ÷à , íàïðèìåð, îáðàçîâàíèå äèàñòåðåîìåðíûõ
ïðîèçâîäíûõ, èìåþùèõ ïîäõîä ùèå îïòè÷åñêè àêòèâíûå âñïîìîãàòåëüíûå òèïû, ñ
ïîñëåäóþùèì âûäåëåíèåì è çàòåì ðàñùåïëåíèåì âñïîìîãàòåëüíûõ òèïîâ.

Êîãäà â ñîåäèíåíè õ ïî èçîáðåòåíèþ ñóùåñòâóþò îïòè÷åñêè àêòèâíûå öåíòðû, àâòîðû
ðàñêðûâàþò âñå èíäèâèäóàëüíûå îïòè÷åñêè àêòèâíûå ôîðìû è èõ ñî÷åòàíè , à òàêæå èõ
ñîîòâåòñòâóþùèå ðàöåìàòû êàê îòäåëüíûå ñïåöèôè÷åñêèå âîïëîùåíè  èçîáðåòåíè .

Êîãäà â ñîåäèíåíè õ ïî èçîáðåòåíèþ ñóùåñòâóþò òàóòîìåðû, àâòîðû ðàñêðûâàþò âñå
îòäåëüíûå òàóòîìåðíûå ôîðìû è èõ ñî÷åòàíè  êàê îòäåëüíûå ñïåöèôè÷åñêèå âîïëîùåíè 
èçîáðåòåíè .

Ñîåäèíåíè  ïî èçîáðåòåíèþ ìîãóò áûòü ïðåäëîæåíû â êà÷åñòâå ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûõ ñîëåé èëè ñîëüâàòîâ. Îíè âêëþ÷àþò â ñåá  ñîëè ïðèñîåäèíåíè  êèñëîò, òàêèå
êàê ãèäðîõëîðèä, ãèäðîáðîìèä, öèòðàò, òîçèëàò è ìàëåàò, è ñîëè, îáðàçîâàííûå
ôîñôîðíîé è ñåðíîé êèñëîòîé. Â äðóãîì àñïåêòå ïîäõîä ùèìè ñîë ìè  âë þòñ  ñîëè
îñíîâàíèé, òàêèå êàê ñîëü ùåëî÷íîãî ìåòàëëà, íàïðèìåð íàòðè  èëè êàëè , ñîëü ùåëî÷íî-
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çåìåëüíîãî ìåòàëëà, íàïðèìåð êàëüöè  èëè ìàãíè , èëè ñîëü îðãàíè÷åñêîãî àìèíà,
íàïðèìåð òðèýòèëàìèíà. Ïðèìåðû ñîëüâàòîâ âêëþ÷àþò ãèäðàòû.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) îáëàäàþò àêòèâíîñòüþ â êà÷åñòâå ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâ.
Êàê âêðàòöå èçëîæåíî ðàíåå, ñîåäèíåíè  ïî èçîáðåòåíèþ  âë þòñ  èíãèáèòîðàìè
ìåòàëëîïðîòåèíàç, â ÷àñòíîñòè îíè  âë þòñ  èíãèáèòîðàìè ÌÌÐ12, è ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû â ëå÷åíèè çàáîëåâàíèé èëè ñîñòî íèé, îïîñðåäîâàííûõ ÌÌÐ12, òàêèõ êàê
àñòìà, ðèíèò, õðîíè÷åñêà  îáñòðóêòèâíà  áîëåçíü ëåãêèõ (ÕÎÁË), àðòðèò (òàêîé êàê
ðåâìàòîèäíûé àðòðèò è îñòåîàðòðèò), àòåðîñêëåðîç è ðåñòåíîç, ðàê, èíâàçè  è
ìåòàñòàçèðîâàíèå, çàáîëåâàíè , âêëþ÷àþùèå äåñòðóêöèþ òêàíåé, ðàñøàòûâàíèå ïðîòåçîâ
òàçîáåäðåííûõ ñóñòàâîâ, ïåðèîäîíòàëüíîå çàáîëåâàíèå, ôèáðîçíîå çàáîëåâàíèå, èíôàðêò
è áîëåçíü ñåðäöà, ôèáðîç ïå÷åíè è ïî÷åê, ýíäîìåòðèîç, çàáîëåâàíè , ñâ çàííûå ñ
îñëàáëåíèåì âíåêëåòî÷íîãî ìàòðèêñà, ñåðäå÷íà  íåäîñòàòî÷íîñòü, àíåâðèçìû àîðòû,
çàáîëåâàíè , ñâ çàííûå ñ ÖÍÑ, òàêèå êàê áîëåçíü Àëüöãåéìåðà è ðàññå ííûé ñêëåðîç
(PC), è ãåìàòîëîãè÷åñêèå ðàññòðîéñòâà.

Ñîåäèíåíè  ïî èçîáðåòåíèþ ïðî âë þò áëàãîïðè òíûé ïðîôèëü ñåëåêòèâíîñòè. Õîò 
àâòîðû íå èìåþò íàìåðåíè  áûòü ñâ çàííûìè òåîðåòè÷åñêèìè ðàññóæäåíè ìè, ïîëàãàþò,
÷òî ñîåäèíåíè  ïî èçîáðåòåíèþ ïðî âë þò ñåëåêòèâíîå èíãèáèðîâàíèå äë  ëþáîãî èç
âûøåïåðå÷èñëåííûõ ïîêàçàíèé îòíîñèòåëüíî ëþáîé èíãèáèòîðíîé àêòèâíîñòüþ â
îòíîøåíèè ÌÌÐ1, â êà÷åñòâå íåîãðàíè÷èâàþùåãî ïðèìåðà îíè ìîãóò ïðî âë òü
ñåëåêòèâíîñòü â 100-1000 ðàç áîëüøóþ, ÷åì ëþáà  èíãèáèòîðíà  àêòèâíîñòü â îòíîøåíèè
ÌÌÐ1.

Òàêèì îáðàçîì, ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ïðåäëîæåíî ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I)
èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëü èëè ñîëüâàò, îïðåäåëåííûå çäåñü ðàíåå, äë 
ïðèìåíåíè  â òåðàïèè.

Â äðóãîì àñïåêòå ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ ïðåäëîæåíî ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû
(I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëè èëè ñîëüâàòà, îïðåäåëåííûõ çäåñü ðàíåå, â
èçãîòîâëåíèè ëåêàðñòâà äë  ïðèìåíåíè  â òåðàïèè.

Â êîíòåêñòå íàñòî ùåãî îïèñàíè  òåðìèí "òåðàïè " òàêæå âêëþ÷àåò "ïðîôèëàêòèêó",
åñëè íåò îñîáûõ óêàçàíèé íà îáðàòíîå. Òåðìèí "òåðàïåâòè÷åñêèé" è "òåðàïåâòè÷åñêè"
ñëåäóåò èñòîëêîâûâàòü ñîîòâåòñòâåííî.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ äîïîëíèòåëüíî ïðåäëîæåí ñïîñîá ëå÷åíè  çàáîëåâàíè  èëè
ñîñòî íè , îïîñðåäîâàííîãî ÌÌÐ12, âêëþ÷àþùèé ââåäåíèå ïàöèåíòó òåðàïåâòè÷åñêè
ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ
ñîëè èëè ñîëüâàòà, îïðåäåëåííûõ çäåñü ðàíåå.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ òàêæå ïðåäëîæåí ñïîñîá ëå÷åíè  îáñòðóêòèâíîãî çàáîëåâàíè 
äûõàòåëüíûõ ïóòåé (íàïðèìåð, àñòìû èëè ÕÎÁË), âêëþ÷àþùèé ââåäåíèå ïàöèåíòó
òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëè èëè ñîëüâàòà, îïðåäåëåííûõ çäåñü ðàíåå.

Äë  âûøåóïîì íóòîãî òåðàïåâòè÷åñêîãî ïðèìåíåíè  ââîäèìà  äîçèðîâêà áóäåò êîíå÷íî
èçìåí òüñ  â çàâèñèìîñòè îò èñïîëüçóåìîãî ñîåäèíåíè , ñïîñîáà ââåäåíè , òðåáóåìîãî
ëå÷åíè  è óêàçàííîãî ðàññòðîéñòâà. Ñóòî÷íà  äîçà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I)/ñîëè/ñîëüâàòà
(àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà) ìîæåò íàõîäèòüñ  â ïðåäåëàõ îò 0,001 ìã/êã äî 75 ìã/êã, â
÷àñòíîñòè îò 0,5 ìã/êã äî 30 ìã/êã. Ýòó ñóòî÷íóþ äîçó ìîæíî ïðèíèìàòü ðàçäåëüíûìè
äîçàìè ïðè íåîáõîäèìîñòè. Òèïè÷íî ñòàíäàðòíûå ëåêàðñòâåííûå ôîðìû áóäóò ñîäåðæàòü
ïðèìåðíî îò 1 ìã äî 500 ìã ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ñîëüâàòû ìîãóò
áûòü èñïîëüçîâàíû ñàìîñòî òåëüíî, íî, êàê ïðàâèëî, áóäóò ââîäèòüñ  â ôîðìå
ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè, â êîòîðîé ñîåäèíåíèå/ñîëü/ñîëüâàò (àêòèâíûé èíãðåäèåíò)
ôîðìóëû (I) íàõîäèòñ  ñîâìåñòíî ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì àäúþâàíòîì,
ðàçáàâèòåëåì èëè íîñèòåëåì. Â çàâèñèìîñòè îò ñïîñîáà ââåäåíè  ôàðìàöåâòè÷åñêà 
êîìïîçèöè  áóäåò ïðåäïî÷òèòåëüíî âêëþ÷àòü îò 0,05 äî 99% ìàññ. (ïðîöåíò ïî ìàññå),
áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 0,10 äî 70% ìàññ. àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà, è îò 1 äî 99,95%
ìàññ., áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 30 äî 99,90% ìàññ. ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî
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àäúþâàíòà, ðàçáàâèòåë  èëè íîñèòåë , ïðè÷åì âñå ïðîöåíòû ïî ìàññå ðàññ÷èòàíû îò
îáùåãî ñîñòàâà.

Òàêèì îáðàçîì, ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå ïðåäëîæåíà
ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) èëè åãî
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëü èëè ñîëüâàò, îïðåäåëåííûå çäåñü ðàíåå, ñîâìåñòíî ñ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì àäúþâàíòîì, ðàçáàâèòåëåì èëè íîñèòåëåì.

Ñîãëàñíî èçîáðåòåíèþ äîïîëíèòåëüíî ïðåäëîæåí ñïîñîá ïðèãîòîâëåíè 
ôàðìàöåâòè÷åñêîé êîìïîçèöèè ïî èçîáðåòåíèþ, âêëþ÷àþùèé ñìåøèâàíèå ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû (I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëè èëè ñîëüâàòà, îïðåäåëåííûõ
çäåñü ðàíåå, ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì àäúþâàíòîì, ðàçáàâèòåëåì èëè íîñèòåëåì.

Ôàðìàöåâòè÷åñêèå êîìïîçèöèè ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîæíî ââîäèòü
ñòàíäàðòíûì ñïîñîáîì ïðè çàáîëåâàíèè èëè ñîñòî íèè, êîòîðîå òðåáóåòñ  ëå÷èòü,
íàïðèìåð, ïîñðåäñòâîì ïåðîðàëüíîãî, ìåñòíîãî, ïàðåíòåðàëüíîãî, òðàíñáóêêàëüíîãî,
íàçàëüíîãî, âàãèíàëüíîãî èëè ðåêòàëüíîãî ââåäåíè  èëè ïîñðåäñòâîì èíãàë öèè. Äë  ýòèõ
öåëåé ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ìîãóò áûòü ïðèãîòîâëåíû â âèäå ïðåïàðàòà
ïîñðåäñòâîì ñïîñîáîâ, èçâåñòíûõ â äàííîé îáëàñòè òåõíèêè, â ôîðìå, íàïðèìåð,
òàáëåòîê, êàïñóë, âîäíûõ èëè ìàñë íûõ ðàñòâîðîâ, ñóñïåíçèé, ýìóëüñèé, êðåìîâ, ìàçåé,
ãåëåé, íàçàëüíûõ ñïðååâ, ñóïïîçèòîðèåâ, òîíêîèçìåëü÷åííûõ ïîðîøêîâ èëè àýðîçîëåé äë 
èíãàë öèè, è äë  ïàðåíòåðàëüíîãî ïðèìåíåíè  (âêëþ÷à  âíóòðèâåííîå, âíóòðèìûøå÷íîå
èëè èíôóçèþ) ñòåðèëüíûõ âîäíûõ èëè ìàñë íûõ ðàñòâîðîâ, èëè ñóñïåíçèé èëè ñòåðèëüíûõ
ýìóëüñèé.

Êðîìå ñîåäèíåíèé ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè  ïî
íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ òàêæå ìîæåò ñîäåðæàòü îäèí èëè áîëåå ÷åì îäèí
ôàðìàêîëîãè÷åñêèé àãåíò, ïîëåçíûé ïðè ëå÷åíèè îäíîãî èëè áîëåå ÷åì îäíîãî
óïîì íóòîãî çäåñü âûøå çàáîëåâàíè  èëè ñîñòî íè , òàêîé êàê ïðåïàðàò "Symbicort"
(òîâàðíûé çíàê).

Ïîëó÷åíèå ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ
Ñîãëàñíî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ äîïîëíèòåëüíî ïðåäëîæåí ñïîñîá ïîëó÷åíè 

ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè, èëè ñîëüâàòà,
îïðåäåëåííûõ âûøå, ïðè êîòîðîì

à) êîãäà X ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè NR4 ãðóïïó, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

ãäå X1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè NR4 ãðóïïó, a L, G2 è R4  âë þòñ 
òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ôîðìóëå (I), ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ àêòèâèðîâàííîé
êàðáîíîâîé êèñëîòîé ôîðìóëû

ãäå Y, Z1, Z2, R1, R2 è R3  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ôîðìóëå (I); èëè
á) êîãäà Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÑÍ2, àêòèâèðîâàííóþ êàðáîíîâóþ êèñëîòó ôîðìóëû (IV),

êàê îïðåäåëåíî ðàíåå â (à), ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ ìåòîêñèìåòèëàìèíîì èëè åãî
ñîëüþ (íàïðèìåð, ãèäðîõëîðèäîì) ñ ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ ðåàêòèâîì Ãðèíü ðà
ôîðìóëû
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ãäå Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì ãàëîãåíà, òàêîãî êàê õëîð èëè áðîì, à L è G2  âë þòñ 
òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ôîðìóëå (I); èëè

â) êîãäà Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÑÍ2, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû

ãäå Y, Z1, Z2, R1, R2 è R3  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ôîðìóëå (I), ïîäâåðãàþò
âçàèìîäåéñòâèþ ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû

ãäå LG1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé óõîä ùóþ ãðóïïó, òàêóþ êàê ãàëîãåí èëè ñóëüôîíàò
(íàïðèìåð, ìåòèëñóëüôîíàò èëè òîëóîëñóëüôîíàò), a L è G2  âë þòñ  òàêèìè, êàê
îïðåäåëåíî â ôîðìóëå (I), â ïðèñóòñòâèè ñèëüíîãî îñíîâàíè  (íàïðèìåð ãèäðèäà íàòðè 
èëè äèèçîïðîïèëàìèäà ëèòè );

è âîçìîæíî ïîñëå (à), (á) èëè (â) îáðàçóþò ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëü èëè
ñîëüâàò.

Â ñïîñîáå (à) âçàèìîäåéñòâèå ìåæäó ñîåäèíåíè ìè ôîðìóë (III) è (IV) ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ïðîñòîå àìèäíîå èëè ýôèðíîå ñî÷åòàíèå, õîðîøî èçâåñòíîå ñïåöèàëèñòàì â äàííîé
îáëàñòè òåõíèêè. Êàðáîíîâà  êèñëîòà ôîðìóëû (IV) äîëæíà áûòü êàêèì-ëèáî îáðàçîì
àêòèâèðîâàíà, íàïðèìåð, â âèäå ãàëîãåíàíãèäðèäà êèñëîòû, àíãèäðèäà, àöèëìî÷åâèíû èëè
àöèëüíîãî ïðîèçâîäíîãî N-ãèäðîêñèñóêöèíèìèäà. Äë  ïîëíîãî îïèñàíè  ïîëó÷åíè  àìèäîâ
è ýôèðîâ ñìîòðè, íàïðèìåð, Carey F.A. and Sundberg J., Advanced Organic Chemistry, 3rd

Edition, pp.144-152, 1990.
Ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè òåõíèêè ñëåäóåò ïðèíèìàòü âî âíèìàíèå, ÷òî â

ñïîñîáàõ ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ íåêîòîðûå ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû, òàêèå êàê
ãèäðîêñèëüíûå èëè àìèíîãðóïïû, â èñõîäíûõ ðåàãåíòàõ èëè ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíè õ
ìîãóò íóæäàòüñ  â çàùèòå ïîñðåäñòâîì çàùèòíûõ ãðóïï. Òàêèì îáðàçîì, ïîëó÷åíèå
ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ ìîæåò âêëþ÷àòü íà ðàçëè÷íûõ ñòàäè õ äîáàâëåíèå èëè
óäàëåíèå îäíîé èëè áîëåå ÷åì îäíîé çàùèòíîé ãðóïïû.

Çàùèòà è ñí òèå çàùèòû ñ ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï îïèñàíû â "Protective Groups in
Organic Chemistry", edited by J.W.F.McOmie, Plenum Press (1973) è "Protective groups
in Organic Synthesis", 3rd edition, T.W.Greene and P.G.M.Wuts, Wiley-lnterscience (1999).

Ñîåäèíåíè  ôîðìóë (III), (IV), (V), (VI) è (VII) ëèáî èìåþòñ  â ïðîäàæå, èçâåñòíû â
ëèòåðàòóðå, ëèáî ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïðè èñïîëüçîâàíèè èçâåñòíûõ ìåòîäèê.

Íàïðèìåð, ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (IV), â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH, a Z1 è Z2 îáà ïðåäñòàâë þò ñîáîé êèñëîðîä, ìîãóò áûòü
ïîëó÷åíû ñîãëàñíî ñõåìå ðåàêöèè, ïðèâåäåííîé íèæå:
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Àëüòåðíàòèâíî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (IV), â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà, Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH, Z1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñåðó, a Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
êèñëîðîä, ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïîñðåäñòâîì âçàèìîäåéñòâè  âûøåóêàçàííîãî
ïðîìåæóòî÷íîãî ñîåäèíåíè  1 ñ òèîêàðáàìèíîâîé êèñëîòîé (H2N-C(S)-OH) è öèàíèäîì
íàòðè  â ïðèñóòñòâèè ñìåñè ðàñòâîðèòåëåé ýòàíîë è âîäà, íàïðèìåð, êàê îïèñàíî â J.
Chem. Soc., 1959, page 396.

Äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (IV) äîñòóïíû è äðóãèå ñïîñîáû. Íàïðèìåð,
øèðîêèé ð ä α-àìèíîêèñëîò  âë åòñ  ïîëåçíûì â êà÷åñòâå ñèíòîíîâ äë 
äèîêñîèìèäàçîëèäèíîâ è îêñîòèîêñîèìèäàçîëèäèíîâ. Õîðîøî èçâåñòíî, ÷òî ñîëè öèàíîâîé
êèñëîòû, ìî÷åâèíà èëè òèîöèàíîâà  êèñëîòà âìåñòå ñ ñîëüþ àììîíè  âçàèìîäåéñòâóþò
ñ α-àìèíîêèñëîòàìè, îáðàçó  ýòè ãåòåðîöèêëû (Anteunis M.J.O.; Spiessens L.; Witte M.
De; Callens R.; Reyniers, Bull. Soc. Chim. Belg., EN, 96, 6, 1987, 459-466; Dakin;
Am. Chem. J., 44, 1910, 49; Haurowitz et al., J. Biol. Chem., 224, 1957).

Íåñêîëüêî ïîäõîä ùèõ äèîêñîèìèäàçîëèäèíîâûõ è îêñîòèîêñîèìèäàçîëèäèíîâûõ
êèñëîò èìåþòñ  â ïðîäàæå èëè îïèñàíû â ëèòåðàòóðå, êàê óêàçàíî íèæå (åñëè íå óêàçàíî
èíîãî, íîìåðà â ñêîáêàõ  âë þòñ  ðåãèñòðàöèîííûìè íîìåðàìè CAS):

(2,5-äèîêñî-èìèäàçîëèäèí-4-èë)-óêñóñíà  êèñëîòà (5427-26-9, 26184-52-1, 26184-53-2,
67337-71-7);

(3-ìåòèë-2,5-äèîêñî-èìèäàçîëèäèí-4-èë)óêñóñíà  êèñëîòà (26972-46-3);
(5-îêñî-2-òèîêñî-èìèäàçîëèäèí-4-èë)óêñóñíà  êèñëîòà (41679-36-1, 61160-00-7);
(2,5-äèîêñî-4-ôåíèë-èìèäàçîëèäèí-4-èë)óêñóñíà  êèñëîòà (62985-01-7);
(4-ìåòèë-2,5-äèîêñî-èìèäàçîëèäèí-4-èë)óêñóñíà  êèñëîòà (ðåãèñòðàöèîííûé íîìåð

beilstein 145446);
4-èìèäàçîëèäèíóêñóñíà  êèñëîòà, 4-(ãèäðîêñèìåòèë)-2,5-äèîêñî-, (4R)-(9CI) (391870-

39-6);
4-èìèäàçîëèäèíóêñóñíà  êèñëîòà, 4-(4-õëîðôåíèë)-2,5-äèîêñî- (9CI) (250352-11-5);
4-èìèäàçîëèäèíóêñóñíà  êèñëîòà, (α-ìåòèë-2,5-äèîêñî-(9Cl) (184681-52-5);
1,3-äèàçàñïèðî[4.4]íîíàí-6-êàðáîíîâà  êèñëîòà, 2,4-äèîêñî-, öèñ-(9Cl) (147676-21-9);
1,3-äèàçàñïèðî[4.5]äåêàí-6-êàðáîíîâà  êèñëîòà, 2,4-äèîêñî- (7Cl, 8Cl) (947-10-4);
1,3-äèàçàñïèðî[4.4]íîíàí-6-êàðáîíîâà  êèñëîòà, 2-îêñî-4-òèîêñî- (9Cl) (197315-95-0);
4-èìèäàçîëèäèíóêñóñíà  êèñëîòà, 5-îêñî-2-òèîêñî-(9Cl) (41679-36-1);
4,4-èìèäàçîëèäèíóêñóñíà  êèñëîòà, 2,5-äèîêñî-(8Cl, 9Cl) (5624-17-9) è
4-èìèäàçîëèäèíóêñóñíà  êèñëîòà, 4-ãèäðîêñè-2,5-äèîêñî-(9Cl) (78703-76-1).
Òåïåðü íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå áóäåò äîïîëíèòåëüíî îáú ñíåíî ïðè ïîìîùè

ñëåäóþùèõ èëëþñòðàòèâíûõ ïðèìåðîâ.
Îáùèå ìåòîäû
Ñïåêòðû 1H ßÌÐ è 13Ñ ßÌÐ ðåãèñòðèðîâàëè íà ïðèáîðå Varian unity Inova 400 ÌÃö èëè

Varian Mercury-VX 300 ÌÃö. Öåíòðàëüíûå ïèêè õëîðîôîðì-d (δí 7.27 ìëí-1),

äèìåòèëñóëüôîêñèä-d6 (δí 2.50 ìëí-1) èëè ìåòàíîë-d4 (δí 3.31 ìëí-1) èñïîëüçîâàëè â
êà÷åñòâå âíóòðåííèõ ñòàíäàðòîâ. Ìàññ-ñïåêòðû íèçêîãî ðàçðåøåíè  ðåãèñòðèðîâàëè íà
ñèñòåìå Agilent 100 LC-MS, îáîðóäîâàííîé APCI èîíèçàöèîííûìè êàìåðàìè. Êîëîíî÷íóþ
õðîìàòîãðàôèþ ïðîâîäèëè, èñïîëüçó  ñèëèêàãåëü (0,063-0,2 ìì) (Merck). Åñëè íå óêàçàíî
èíîãî, èñõîäíûå ìàòåðèàëû èìåëèñü â ïðîäàæå. Âñå ðàñòâîðèòåëè è êîììåð÷åñêèå
ðåàãåíòû áûëè ëàáîðàòîðíîãî êà÷åñòâà è èñïîëüçîâàëèñü â ñîñòî íèè ïîñòàâêè.
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Àááðåâèàòóðû:
NMP: 1-ìåòèë-2-ïèððîëèäèíîí
TFA: òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà
ÍÎÂÒ: 1-ãèäðîêñèáåíçîòðèàçîë
PdCb (dppf): êîìïëåêñ áèñ(äèôåíèëôîñôèíî)ôåððîöåí-ïàëëàäèé(II)õëîðèä äèõëîðìåòàí
THF: òåòðàãèäðîôóðàí
ÂÎÑ: òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë
EtOH: ýòàíîë
EtOAc: ýòèëàöåòàò
ÒÑÕ: òîíêîñëîéíà  õðîìàòîãðàôè 
DMSO: äèìåòèëñóëüôîêñèä
PEG: ïîëèýòèëåíãëèêîëü
Ïðèìåðû
À. Îáùèé ìåòîä ïîëó÷åíè  2-(2,5-äèîêñî-èìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäîâ
I. Ïîëó÷åíèå íåêîììåð÷åñêèõ àìèíîâ

2-(4-Áðîìôåíèë)-ýòèëàìèí (2 ììîëü; 400 ìã) ðàñòâîð ëè â 4 ìë THF (áåçâîäíûé,
îñóøåííûé ïðè ïîìîùè ìîëåêóë ðíûõ ñèò) è ìåäëåííî äîáàâë ëè äè-òðåò-
áóòèëäèêàðáîíàò (1,2 ýêâèâàëåíòà; 2,4 ììîëü; 520 ìã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà ïåðåä òåì, êàê åå ðàçáàâë ëè 100 ìë
ýòèëàöåòàòà è ïðîìûâàëè 100 ìë íàñûùåííîãî NaHCO3/âîäí. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøèëè
íàä Na2SO4, ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà. ÂÎÑ-çàùèùåííûé àìèí ðàñòâîð ëè â ñìåñè
10 ìë òîëóîëà, 2,5 ìë ýòàíîëà è 2,5 ìë 2Ì Na2ÑÎ3/âîäí. Äîáàâë ëè PdCI2 (dppf) (0,03
ýêâèâàëåíòà; 50 ìã) âìåñòå ñ ñîîòâåòñòâóþùåé áîðîíîâîé êèñëîòîé (1,05 ýêâèâàëåíòà;
2,1 ììîëü). Ðàñòâîð äåãàçèðîâàëè ïðè ïîìîùè àçîòà, è ñîñóä ãåðìåòè÷íî çàêðûâàëè, à
çàòåì ïåðåìåøèâàëè ðàñòâîð â òå÷åíèå íî÷è ïðè 80°Ñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë ëè 50
ìë òîëóîëà è 50 ìë âîäû. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïåðåíîñèëè
íåïîñðåäñòâåííî íà êîëîíêó ñ äèîêñèäîì êðåìíè  è î÷èùàëè ïîñðåäñòâîì õðîìàòîãðàôèè
(òîëóîë-ýòèëàöåòàò). Äë  óäàëåíè  çàùèòíîé ãðóïïû ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàëè â ñìåñè 5
ìë êîíö. HCl â 10 ìë THF â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ðàñòâîð íåéòðàëèçîâàëè 1Ì NaOH/âîäí. è
ýêñòðàãèðîâàëè äèõëîðìåòàíîì (2×). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ñóøèëè íàä
Na2SO4, ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà. Àìèíû èñïîëüçîâàëè â ñèíòåçå àìèäîâ áåç
êàêîé-ëèáî äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

II. Ñî÷åòàíèå àìèíîâ ñ 5-ãèäàíòîèíóêñóñíîé êèñëîòîé: àìèäíûé ñèíòåç

600 ìêë 0,15 Ì ðàñòâîðà 5-ãèäàíòîèíóêñóñíîé êèñëîòû â NMP ïåðåìåøèâàëè ñ 98 ìã
ïîëèñòèðîëüíîãî ïîëèìåðà, ñøèòîãî ñ êàðáîäèèìèäîì (çàãðóçêà 1,28 ììîëü/ã). Ê ñìåñè
äîáàâë ëè 340 ìêë 0,3 Ì ðàñòâîðà ÍÎÂÒ â NMP è âñòð õèâàëè â òå÷åíèå 10 ìèíóò ïåðåä
äîáàâëåíèåì 200 ìêë 0,3 Ì ðàñòâîðà ñîîòâåòñòâóþùåãî àìèíà â NMP. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
âñòð õèâàëè â òå÷åíèå íî÷è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â ãåðìåòè÷íî çàêðûòîì ñîñóäå.
Ïîëèìåð óäàë ëè ïîñðåäñòâîì ôèëüòðàöèè, è ðàñòâîð óïàðèâàëè äîñóõà. Ïðîäóêò î÷èùàëè
íà êîëîíêå Ñ18 ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (Í2O:ÑÍ3ÑÌ, 1% TFA áóôåð, ãðàäèåíò îò 10% äî
95% CH3CN, 10 ìèíóò).

Ñëåäóþùèå 2-(2,5-äèîêñî-èìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäû ïîëó÷àëè â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì À, èçëîæåííîì âûøå.
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2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.56 (1Í, s); 8.07 (1Í, t); 7.71-7.65 (2Í, m); 7.59-

7.55 (2Í, m); 7.32-7.24 (4Í, m); 4.23-4.19 (1Í, m); 3.35-3.26 (2Í, m); 2.75 (2Í, t)
2.56-2.37 (2H, m)

APCI-MS (ìàññ-ñïåêòðîìåòðè  ñ õèìè÷åñêîé èîíèçàöèåé ïðè àòìîñôåðíîì äàâëåíèè)
m/z: 356,4 [MH+]

Ïðèìåð 2
N-[2-(4′-Öèàíî-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.56 (1Í, s); 8.07 (1Í, t); 7.92-7.84 (4Í, m); 7.79

(1Í, s); 7.69 (2Í, d); 7.35 (2Í, d); 4.21 (1Í, t); 3.37-3.27 (2Í, m); 2.78 (2Í, t); 2.57-2.36 (2Í, m)
APCI-MS m/z: 363,4 [MH+]
Ïðèìåð 3
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-ôåíèë-öèêëîïðîïèë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 274,3 [MH+]
Ïðèìåð 4
N-[2-(4-Õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 296,3 [MH+]
Ïðèìåð 5
N-(2-Áèôåíèë-4-èë-ýòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 338,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 6
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(7-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 315,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 7
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôåíîêñèôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 354,4 [MH+]
Ïðèìåð 8
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôòîðôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 280,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 9
N-[2-(4-Áðîìôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 340,3; 342,3 [MH+]
Ïðèìåð 10
N-[2-(2,4-Äèõëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 330,3; 332,3 [MH+]
Ïðèìåð 11
N-[2-(3′-Õëîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 372,4 [MH+]
Ïðèìåð 12
N-[2-(4′-Áåíçèëîêñè-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 444,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 13
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-òèîôåí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 344,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 14
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-òèîôåí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 344,3 [MH+]
Ïðèìåð 15
N-[2-(4′-Õëîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 372,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 16
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2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòèëñóëüôàíèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-
àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 384,4 [MH+]
Ïðèìåð 17
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-íèòðî-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 383,4 [MH+]
Ïðèìåð 18
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 352,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 19
N-[2-(3′-Àöåòèëàìèíî-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 395,4 [MH+]
Ïðèìåð 20
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-íàôòàëèí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 388,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 21
N-[2-(3′,5′-Äèõëîð-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 406,3; 408,4 [MH+]
Ïðèìåð 22
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 352,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 23
N-[2-(4-Áåíçîôóðàí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 378,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 24
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñè-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 368,3 [MH+]
Ïðèìåð 25
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-[1,1′;4′,1″]òåðôåíèë-4-èëýòèë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 414,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 26
N-[2-(4′-Àöåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 380,4 [MH+]
Ïðèìåð 27
N-[2-(4-Áåíçî[b]òèîôåí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 394,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 28
N-[2-(4′-Öèàíîìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 377,4 [MH+]
Ïðèìåð 29
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ïèðèäèí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 339,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 30
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(1Í-ïèððîë-2-èë)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 327,4 [MH+]
Ïðèìåð 31
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôóðàí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 328,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 32
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôóðàí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 328,4 [MH+]
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Ïðèìåð 33
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-òèîôåí-2-èë-ýòèë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 268,3 [MH+]
Ïðèìåð 34
N-[2-(4-òðåò-Áóòèëôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 318,4 [MH+]
Ïðèìåð 35
N-[2-(4-Õëîðôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.55 (1Í, d); 7.88 (1Í, dd); 7.76 (1Í, d); 7.33-7.31

(2Í, m); 7.21-7.19 (2Í, m); 4.19-4.16 (1Í, m); 3.94-3.88 (1Í, m); 2.77-2.32 (4Í, m); 0.99 (3Í, dd)
APCI-MS m/z: 310,3 [MH+]
Ïðèìåð 36
N-{[1-(4-Õëîðôåíèë)öèêëîïðîïèë]ìåòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.53 (1Í, d); 7.95 (1Í, t); 7.73 (1Í, s); 7.33-7.25

(4Í, m); 4.1S-4.15 (1Í, m); 3.39-3.22 (2Í, m); 2.54-2.37 (2Í, m); 0.90-0.88 (2Í, m);
0.76-0.73 (2Í, m)

APCI-MS m/z: 322,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 37
N-2,3-Äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.54 (1Í, d); 8.24 (1Í, d); 7.82 (1Í, s); 7.22-7.20

(2Í, m); 7.16-7.13 (2Í, m); 4.47-4.42 (1Í, m); 4.22-4.19 (1Í, m); 3.19-3.12 (2Í, m);
2.80-2.72 (2Í, m); 2.54-2.36 (2Í, m)

APCI-MS m/z: 274,2 [MH+]
Á. Îáùèé ìåòîä ïîëó÷åíè  (4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäîâ
I. òðåò-Áóòèë-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàò

òðåò-Áóòèëàöåòîàöåòàò (200 ìã; 1,3 ììîëü), KCN (165 ìã; 2,5 ììîëü) è (NH4)2ÑÎ3 (605
ìã; 6,3 ììîëü) ñóñïåíäèðîâàëè â EtOH (2 ìë) è H2O (2 ìë) â ãåðìåòè÷íî çàêðûòîé
ïðîáèðêå. Ñìåñü íàãðåâàëè äî 85-90°Ñ è ïîëó÷àëè ðàñòâîð, íàãðåâàíèå ïðîäîëæàëè â
òå÷åíèå íî÷è. Ïîëó÷åííîìó ñëàáî-æåëòîìó ðàñòâîðó äàâàëè îñòûòü äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû, è îáðàçîâûâàëñ  îñàäîê. Ñìåñü íåéòðàëèçîâàëè 5%-íûì NaHSO4 (âîäí.) è
ðàçáàâë ëè Í2O (30 ìë). Ñóñïåíçèþ ýêñòðàãèðîâàëè EtOAc (2×50 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
ñóøèëè (Na2SO4), ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè, ïîëó÷à  ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå,
â âèäå áåñöâåòíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ïîëó÷àëè 210 ìã (âûõîä 73%).

1H ßÌÐ (DMSO-d6): δ 10.58 (1Í, s); 7.91 (1Í, s); 2.76+2.39 (1Í êàæäûé, ABq); 1.35

(9Í, s); 1.23 (3Í, s) ìëí-1.
II. (4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-óêñóñíà  êèñëîòà

Ñí òèå çàùèòû äàâàëî ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå.
Ñëåäóþùèå (4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäû ïîëó÷àëè ïóòåì

ñî÷åòàíè  ñîîòâåòñòâóþùåãî àìèíà ñ (4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-óêñóñíîé
êèñëîòîé ïîñðåäñòâîì âûøåóêàçàííîãî îáùåãî ìåòîäà À.

Ïðèìåð 38
N-[2-(4-Õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä
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1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.42 (1Í, s); 7.94 (1Í, t); 7.35 (1Í, s); 7.35-7.31
(2Í, m); 7.24-7.21 (2Í, m); 3.21 (2Í, q); 2.67 (2Í, dd); 2.53-2.36 (2Í, m); 1.21 (3Í, s)

APCI-MS m/z: 310,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 39
N-[2-(4-Õëîðôåíèë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.42 (1Í, m); 7.89-7.86 (1Í, m); 7.65-7.64 (1Í, m);

7.35-7.32 (2Í, m); 7.24-7.22 (2Í, m); 3.19-3.09 (2Í, m); 2.87-2.77 (1Í, m); 2.53-2.37
(2Í, m); 1.19 (3Í, d); 1.14 (3Í, d)

APCI-MS m/z: 324,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 40
N-[2-(4′-Öèàíî-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 377,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 41
N-[2-(4′-Ôòîð-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.42 (1Í, s); 7.99 (1Í, t); 7.97-7.65 (3Í, m); 7.56

(2Í, d); 7.30-7.24 (4Í, m); 3.28-3.23 (2Í, m); 2.73-2.70 (2Í, m); 2.54-2.39 (2Í, m); 1.22 (3H, s)
APCI-MS m/z: 370,4 [MH+]
Ïðèìåð 42
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèä
à) 2-(4-Áðîí-ôåíèë)-ïðîïèëàìèí
2-Ôåíèë-ïðîïèëàìèí (1 ã; 7,4 ììîëü) ðàñòâîð ëè â í-ãåêñàíå (30 ìë) è HBr/âîäí (5

êàïåëü) âìåñòå ñ ZnBr íà äèîêñèäå êðåìíè  (1,75 ììîëü/ã; 1 ã). Ìåäëåííî äîáàâë ëè Br2
(14,8 ììîëü; 900 ìêë), è ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå íî÷è. Ñóñïåíçèþ ðàçáàâë ëè
ýòèëàöåòàòîì (300 ìë) è ïðîìûâàëè 2Ì Na2ÑÎ3 (300 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøèëè íàä
Na2SO4, ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà. Î÷èñòêó è ðàçäåëåíèå ðåãèîèçîìåðîâ
ïðîâîäèëè íà êîëîíêå C18 ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (Í2Î:ÑÍ3ÑÌ, 1% NH4OAc áóôåð,
ãðàäèåíò îò 10% äî 60% ÑÍ3ÑÌ, 30 ìèíóò). Âûõîä 23%.

á) òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-(4-áðîí-ôåíèë)-ïðîïèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
2-(4-Áðîí-ôåíèë)-ïðîïèëàìèí (18,7 ììîëü; 4 ã) ðàñòâîð ëè â 50 ìë ÒÍÐ (áåçâîäíûé,

îñóøåííûé ïðè ïîìîùè ìîëåêóë ðíûõ ñèò) è ìåäëåííî äîáàâë ëè äè-òðåò-
áóòèëäèêàðáîíàò (1,2 ýêâèâàëåíòà; 23 ììîëü; 5 ã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà ïåðåä ðàçáàâëåíèåì 300 ìë ýòèëàöåòàòà è
ïðîìûâàëè 300 ìë íàñûùåííîãî NaHCO3/âîäí. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøèëè íàä Na2SO4,
ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà.

â) òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-(4-ôòîð-áèôåíèë-4-èë)-ïðîïèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
ÂÎÑ-çàùèùåííûé àìèí, ïîëó÷åííûé íà âûøåóêàçàííîé ñòàäèè (á), ðàñòâîð ëè â ñìåñè

10 ìë òîëóîëà, 2,5 ìë ýòàíîëà è 2,5 ìë 2Ì Na2ÑÎ3/âîäí. Äîáàâë ëè PdCl2 (dppf) (0,03
ýêâèâàëåíòà; 50 ìã) è 4-ôòîðáåíçîëáîðîíîâóþ êèñëîòó (1,05 ýêâèâàëåíòà; 2,1 ììîëü).
Ðàñòâîð äåãàçèðîâàëè ïðè ïîìîùè àçîòà, è ñîñóä ãåðìåòè÷íî çàêðûâàëè ïåðåä åãî
ïåðåìåøèâàíèåì â òå÷åíèå íî÷è ïðè 80°Ñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë ëè 50 ìë òîëóîëà
è 50 ìë âîäû. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïåðåíîñèëè íåïîñðåäñòâåííî íà
êîëîíêó ñ äèîêñèäîì êðåìíè  è î÷èùàëè ïîñðåäñòâîì õðîìàòîãðàôèè (òîëóîë-ýòèëàöåòàò).

ã) 2-(4′-Ôòîð-áèôåíèë-4-èë)-ïðîïèëàìèí
Äë  óäàëåíè  çàùèòíîé ãðóïïû ñîåäèíåíèå, ïîëó÷åííîå íà âûøåóêàçàííîé ñòàäèè (â),

ïåðåìåøèâàëè â ñìåñè 5 ìë êîíö. HCI â 10 ìë THF â òå÷åíèå 30 ìèíóò. Ðàñòâîð
íåéòðàëèçîâàëè 1Ì NaOH/âîäí è ýêñòðàãèðîâàëè äèõëîðìåòàíîì (2×). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ñëîè ñóøèëè íàä Na2SO4, ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà.

ä) 2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèä
600 ìêë 0,15 Ì ðàñòâîðà 5-ãèäàíòîèíóêñóñíîé êèñëîòû â NMP ïåðåìåøèâàëè ñ 98 ìã

ïîëèñòèðîëüíîãî ïîëèìåðà, ñøèòîãî ñ êàðáîäèèìèäîì (çàãðóçêà 1,28 ììîëü/ã). Ê ñìåñè
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äîáàâë ëè 340 ìêë 0,3 Ì ðàñòâîðà ÍÎÂÒ â NMP è âñòð õèâàëè â òå÷åíèå 10 ìèíóò ïåðåä
äîáàâëåíèåì 200 ìêë 0,3 Ì ðàñòâîðà 2-(4′-ôòîð-áèôåíèë-4-èë)-ïðîïèëàìèíà â NMP.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü âñòð õèâàëè â òå÷åíèå íî÷è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â ãåðìåòè÷íî
çàêðûòîì ñîñóäå. Ïîëèìåð óäàë ëè ïîñðåäñòâîì ôèëüòðàöèè, è ðàñòâîð óïàðèâàëè äîñóõà.
Ïðîäóêò î÷èùàëè íà êîëîíêå C18 ïîëóïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (H2O:CH3CN, 1% TFA áóôåð,
ãðàäèåíò îò 10% äî 95% CH3CN, 10 ìèíóò).

1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.55 (s, 1H); 8.00 (s, 1H); 7.76 (s, 1H); 7.68 (dd,
J=8,7, 5,5 Ãö, 2Í); 7.57 (d, J=8,1 Ãö, 2Í); 7.32-7.25 (m, 4H); 4.22-4.17 (m, 1 Í);
3.23 (dd, J=20,7, 6,3 Ãö, 2Í); 2.92 (q, J=7,0 Ãö, 1Í); 2.57-2.35 (m, 2H); 1.21 (d,J=7,1 Ãö, 3Í).

APCI-MS m/z: 370,2 [MH+]
Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àëè â ñîîòâåòñòâèè ñî ñïîñîáàìè, àíàëîãè÷íûìè

âûøåóêàçàííîìó ïðèìåðó 42.
Ïðèìåð 43
N-[(1S,2R)-2-(4′-Ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.44 (d, J=7,6 Ãö, 1Í), 8.18 (dd, J=6,8, 4,3 Ãö,

1Í), 7.73 (s, 1Í), 7.54 (d, J=8,9 Ãö, 2Í), 7.48 (d, J=8,3 Ãö, 2Í), 7.13 (dd, J=8,3,
2,8 Ãö, 2Í), 6.99 (d, J=8,9 Ãö, 2Í), 3.77 (s, ÇÍ), 2.79-2.73 (m, 1H), 2.56-2.46 (m,
1H), 2.37 (d, J=15,2 Ãö, 1Í), 1.90 (dt, J=6,1, 3,1 Ãö, 1H), 1.23 (s, 3H), 1.17-1.09 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 394,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 44
N-[(1S,2R)-2-(4′-Öèàíîáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-

4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 389,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 45
N-[(1S,2R)-2-(4′-Àöåòèëáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-

4-èë)-àöåòàìèä
1Í ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.44 (d, J=8,3 Ãö, 1H), 8.20 (dd, J=7,3, 4,3 Ãö,

1H), 8.00 (d, J=8,4 Ãö, 2Í), 7.78 (d, J=8,5 Ãö, 2Í), 7.73 (s, 1H), 7.63 (d, J=8,3 Ãö,
2Í), 7.21 (dd, J=8,3, 3,1 Ãö, 2Í), 2.80 (dd, J=7,4, 4.0 Ãö, 1H), 2.59 (s, 3Í), 2.56-
2.35 (m, 2Í), 1.95 (tq, J=6,2, 3,2 Ãö, 1 Í), 1.23 (s, 3H), 1.22-1.13 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 406,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 46
N-{(1S,2R)-2-[4′-(Àöåòèëàìèíî)áèôåíèë-4-èë]öèêëîïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 421,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 47
N-[2-(4′-Öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.43 (s, 1H), 7.95-7.85 (m, 5H), 7.67 (dd, J=14,2,

8,5 Ãö, 3Í), 7.36 (dd, J=8,3, 1,7 Ãö, 2Í). 1.19 (s, 3Í), 1.21 (d, J=3,9 Ãö, 3Í), 3.20
(ñåêñòåò, J=6,8 Ãö, 2H), 2.94-2.87 (m, Í), 2.54-2.39 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 391,3 [MH+]
Ïðèìåð 48
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.56 (s, 1H), 8.07 (t, J=5,5 Ãö, 1Í), 7.80 (s, 1Í),

7.59 (d, J=8,1 Ãö, 2Í), 7.36 (t, J=8,0 Ãö, 1Í), 7.30 (d, J=8,2 Ãö, 2Í), 7.20 (d, J=
7,7 Ãö, 1H), 7.16 (t, J=2,0 Ãö, 1H), 6.91 (dd, J=8,1, 2,3 Ãö, 1H), 4.24-4.20 (m, 1H),
3.82 (s, 3Í), 3.34-3.26 (m, 2H), 2.75 (t, J=7,3 Ãö, 2Í), 2.57-2.37 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 368,2 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 49
N-[2-(4′-Öèàíî-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
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àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.41 (s, 1H), 7.92 (t, J=5,6 Ãö, 1H), 7.81 (d, J=8,1

Ãö, 1H), 7.77 (s, 1H), 7.69-7.62 (m, 4H), 7.34 (dd, J=8,3, 1,7 Ãö, 2H), 3.18 (t, J=
6,5 Ãö, 2H), 2.89 (dd, J=6,9, 2,6 Ãö, 1H), 1.18 (s, 3Í), 1.20 (d, J=4,1 Ãö, 3Í), 2.53
(s, 3Í), 2.51-2.38 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 405,3 [MH+]
Ïðèìåð 50
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-ìåòèë-N-(2-ôåíèëýòèë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 276,2 [MH+]
Ïðèìåð 51
N-[1-(4-Õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 296,1 [MH+]
Ïðèìåð 52
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-ãèäðîêñè-1-ìåòèë-2-ôåíèëýòèë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 292,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 53
N-{2-[4-(1,3-Áåíçîäèîêñîë-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 396,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 54
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 382,4 [MH+]
Ïðèìåð 55
N{2-[3′-(Àöåòèëàìèíî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 409,5 [MH+]
Ïðèìåð 56
N-[2-(3′-Àöåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 394,4 [MH+]
Ïðèìåð 57
N-[2-(4′-Àöåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 394,5 [MH+]
Ïðèìåð 58
N-{2-[4-(1-Áåíçîòèåí-2-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 408,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 59
N-[2-(3′-Öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 377,4 [MH+]
Ïðèìåð 60
N-[2-(4′-Öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 377,4 [MH+]
Ïðèìåð 61
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 384,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 62
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(ìåòèëòèî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 398,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 63
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 383,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 64
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2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòîêñè-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-
àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 396,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 65
N-{2-[4-(2,3-Äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 394,5 [MH+]
Ïðèìåð 66
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(òðèôòîðìåòîêñè)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 436,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 67
N-[2-(3′,4′-Äèìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 412,5 [MH+]
Ïðèìåð 68
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-õèíîëèí-3-èëôåíèë)ïðîïèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 403,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 69
N-[2-(4′-Öèàíî-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 391,5 [MH+]
Ïðèìåð 70
N-[5-(1,3-Áåíçîäèîêñîë-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 394,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 71
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 380,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 72
N-{5-[3-(Àöåòèëàìèíî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 407,5 [MH+]
Ïðèìåð 73
N-[5-(3-Àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 392,4 [MH+]
Ïðèìåð 74
N-[5-(4-Àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 392,5 [MH+]
Ïðèìåð 75
N-[5-(1-Áåíçîòèåí-2-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 406,4 [MH+]
Ïðèìåð 76
N-[5-(3-Öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 375,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 77
N-[5-(4-Öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
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APCI-MS m/z: 375,4 [MH+]
Ïðèìåð 78
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(4-ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-

èë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 382,4 [MH+]
Ïðèìåð 79
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(ìåòèëòèî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 396,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 80
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-

èë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 381,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 81
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(4-ìåòîêñè-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-

2-èë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 394,5 [MH+]
Ïðèìåð 82
N-[5-(2,3-Äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 392,4 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 83
N-[5-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 410,5 [MH+]
Ïðèìåð 84
N-[2-(4′-Ôòîðáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 384,5 [MH+]
Ïðèìåð 85
N-{2-[4-(1,3-Áåíçîäèîêñîë-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 410,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 86
N-[2-(3′-Ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 396,5 [MH+]
Ïðèìåð 87
N-{2-[4-(1-Áåíçîòèåí-2-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 422,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 88
N-[2-(3′-Öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 391,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 89
N-[2-(4′-Ôòîð-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 398,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 90
2-(4-Nåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(ìåòèëòèî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 412,5 [MH+]
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Ïðèìåð 91
N-{2-[4-(6-Ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 397,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 92
N-[2-(4′-Ìåòîêñè-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 410,5 [MH+]
Ïðèìåð 93
N-{2-[4-(2,3-Äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 408,5 [MH+]
Ïðèìåð 94
2-(4-Ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(òðèôòîðìåòîêñè)áèôåíèë-4-èë]

ïðîïèë}-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 450,5 [MH+]
Ïðèìåð 95
N-[2-(3′,4′-Äèìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 426,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 96
2-(4-Ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-õèíîëèí-3-èëôåíèë)ïðîïèë]-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 417,5 [MH+]
Ïðèìåð 97
N-[5-(4-Ôòîðôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 382,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 98
N-[5-(1,3-Áåíçîäèîêñîë-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 408,5 [MH+]
Ïðèìåð 99
N-[5-(3-Nåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-

4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 394,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 100
N-{5-[3-(Àöåòèëàìèíî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 421,5 [MH+]
Ïðèìåð 101
N-[5-(3-Àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 406,5 [MH+]
Ïðèìåð 102
N-[5-(4-Àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 406,5 [MH+]
Ïðèìåð 103
N-[5-(1-Áåíçîòèåí-2-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 420,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 104
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N-[5-(3-Öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èë)-àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 389,5 [MH+]
Ïðèìåð 105
N-[5-(4-Öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 389,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 106
N-[5-(4-Ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 396,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 107
2-(4-Ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(ìåòèëòèî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-

èíäåí-2-èë}-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 410,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 108
N-[5-(6-Ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 395,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 109
N-[5-(4-Ìåòîêñè-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 408,5 [MH+]
Ïðèìåð 110
N-[5-(2,3-Äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 406,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 111
2-(4-Ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(òðèôòîðìåòîêñè)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-

1Í-èíäåí-2-èë}-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 448,5 [MH+]
Ïðèìåð 112
N-[5-(3,4-Äèìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 424,5 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 113
N-[5-(4-Öèàíî-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 403,5 [MH+]
Ïðèìåð 114
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[4-(òðèôòîðìåòèë)-ôåíîêñè]ôåíèë}ýòèë)-

àöåòàìèä
à) òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-(4-ãèäðîêñè-ôåíèë)-ýòèë]-êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
2-(4-Ãèäðîêñèôåíèë)-ýòèëàìèí (36,5 ììîëü; 5 ã) ðàñòâîð ëè â 100 ìë THF (áåçâîäíûé,

îñóøåííûé ïðè ïîìîùè ìîëåêóë ðíûõ ñèò) è ìåäëåííî äîáàâë ëè äè-òðåò-
áóòèëäèêàðáîíàò (1,2 ýêâèâàëåíòà; 43,8 ììîëü; 9,5 ã). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷àñà ïåðåä ðàçáàâëåíèåì åå 700 ìë ýòèëàöåòàòà è
ïðîìûâàëè 500 ìë íàñûùåííîãî NaHCO3/âîäí. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøèëè íàä Na2SO4,
ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà.

á) òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[4-(4-òðèôòîðìåòèë-ôåíîêñè)-ôåíèë]-ýòèë}-êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû

0,5 ììîëü ÂÎÑ-çàùèùåííîãî àìèíà, ïîëó÷åííîãî íà âûøåóêàçàííîé ñòàäèè (à),
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ðàñòâîð ëè â äèõëîðìåòàíå (5 ìë) âìåñòå ñ àöåòàòîì ìåäè (II) (0,5 ììîëü; 90 ìã),
èçìåëü÷åííûìè 4Å ìîëåêóë ðíûìè ñèòàìè (ïðèáëèçèòåëüíî 100 ìã) è 4-
(òðèôòîðìåòèë)áåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòîé (1 ììîëü). Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ðåàêöèîííîé
ñìåñè â òå÷åíèå íî÷è ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå ñóñïåíçèþ ôèëüòðîâàëè è î÷èùàëè
ïîñðåäñòâîì ôëýø-õðîìàòîãðàôèè.

â) 2-[4-(4-Òðèôòîðìåòèë-ôåíîêñè)-ôåíèë]-ýòèëàìèí
ÂÎÑ-ãðóïïó óäàë ëè ïîñðåäñòâîì ïåðåìåøèâàíè  ñîåäèíåíè , ïîëó÷åííîãî íà

âûøåóêàçàííîé ñòàäèè (á), â ñìåñè ñîë íà  êèñëîòà/THF (0,5 ìë êîíö. HCl/1,5 ìë THF) â
òå÷åíèå 2 ÷àñîâ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå, ïîñëå ÷åãî ñìåñü ïîäùåëà÷èâàëè
ïîñðåäñòâîì äîáàâëåíè  10,5 ìë 1Ì NaOH/âîäí. Ñâîáîäíûé àìèí ýêñòðàãèðîâàëè 3×10
ìë äèõëîðìåòàíà, çàòåì ñóøèëè íàä Na2SO4, ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà. Âûõîä
0,32 ììîëü (62%).

ã) 2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[4-(òðèôòîðìåòèë)ôåíîêñè]-ôåíèë}ýòèë)-
àöåòàìèä

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àëè ïîñðåäñòâîì ñïîñîáà, àíàëîãè÷íîãî
ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 42 (ä).

1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.55 (s, 1H); 8.05 (t, J=5,6 Ãö, 1Í); 7.79 (s, 1 Í);
7.72 (d, J=8,8 Ãö, 2Í); 7.30 (d, J=8,5 Ãö, 2Í); 7.08 (dd, J=20,1, 8,5 Ãö, 4Í); 4.20
(dd, J=6,2, 4,8 Ãö, 1 Í); 3.29 (q, J=6,8 Ãö, 2Í); 2.73 (t, J=7,3 Ãö, 2Í); 2.57-2.36 (m, 2H).

APCI-MS m/z: 422,3 [MH+]
Ñëåäóþùèå ñîåäèíåíè  ïîëó÷àëè â ñîîòâåòñòâèè ñî ñïîñîáàìè, àíàëîãè÷íûìè

âûøåóêàçàííîìó ïðèìåðó 114.
Ïðèìåð 115
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ìåòîêñèôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.54 (s, 1H), 8.01 (t, J=5,5 Ãö, 1H), 7.77 (s, 1H),

7.16 (d, J=8,6 Ãö, 2H), 6.97-6.91 (m, 4H), 6.83 (d, J=8,5 Ãö, 2H), 4.18 (dd, J=6,2,
4,6 Ãö, 1H), 3.72 (s, 3Í), 3.22 (q, J=6,8 Ãö, 2H), 2.65 (t, J=7,4 Ãö, 2H), 2.55-2.33 (m, 2H).

APCI-MS m/z: 384,3 [MH+]
Ïðèìåð 116
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[4-(òðèôòîðìåòîêñè)ôåíîêñè]ôåíèë}ýòèë)-

àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.55 (s, 1H), 8.04 (t, J=5,5 Ãö, 1Í), 7.79 (s, 1H),

7.37 (d, J=8,6 Ãö, 2H), 7.25 (d, J=8,5 Ãö, 2Í), 7.07 (td, J=6,4, 4,0 Ãö, 2Í), 6.99
(d, J=8,5 Ãö, 2Í), 4.20 (dd, J=6,1, 4,7 Ãö, 1H), 3.27 (q, J=6,8 Ãö, 2Í), 2.71 (t, J=
7,4 Ãö, 2Í), 2.57-2.35 (m, 2H).

APCI-MS m/z: 438,3 [MH+]
Ïðèìåð 117
N-{2-[4-(4-Õëîðôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.55 (s, 1H), 8.04 (t, J=5,5 Ãö, 1H), 7.79 (s, 1H),

7.41 (dd, J=12,4, 3,5 Ãö, 2H), 7.24 (d, J=8,5 Ãö, 2H), 7.01-6.95 (m, 4H), 4.20 (dd, J=
6,1, 4,7 Ãö, 1H), 3.26 (q, J=6,8 Ãö, 2H), 2.70 (t, J=7,4 Ãö, 2H), 2.57-2.34 (m, 2H).

APCI-MS m/z: 388,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 118
N-{2-[4-(4-Àöåòèëôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.55 (s, 1H), 8.05 (t, J=5,7 Ãö, 1H), 7.97 (d, J=8,9

Ãö, 2H), 7.80 (s, 1H), 7.29 (d, J=8,5 Ãö, 2H), 7.04 (t, J=8,8 Ãö, 4H), 4.22-4.19 (m,
1H), 3.33-3.24 (m, 2H), 2.73 (t, J=7,2 Ãö, 2H), 2.5S-2.35 (m, 5H)

APCI-MS m/z: 396,3 [MH+]
Ïðèìåð 119
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(ïèðèäèí-3-èëîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä
APCI-MS m/z: 355,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 120
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2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)îêñè]ôåíèë}ýòèë)-
àöåòàìèä

APCI-MS m/z: 385,1 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 121
N-{2-[4-(4-Öèàíîôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.57 (s, 1H), 8.05 (t, J=5,5 Ãö, 1Í), 7.81 (d, J=8,9

Ãö, 2Í), 7.79 (s, 1H), 7.30 (d, J=8,5 Ãö, 2Í), 7.06 (d, J=8,8 Ãö, 4Í), 4.20 (dd, J=
6,1, 4,8 Ãö, 1H), 3.28 (q, J=6,7 Ãö, 2Í), 2.73 (t, J=7,3 Ãö, 2Í), 2.56-2.36 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 379,3 [MH+]
Ïðèìåð 122
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ìåòèëôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.55 (s, 1H), 8.03 (t, J=5,5 Ãö, 1H), 7.79 (s, 1H),

7.21-7.16 (m, 4H), 6.89 (d, J=8,2 Ãö, 4Í), 4.20 (dd, J=6,0, 4,5 Ãö, 1H), 3.25 (q, J=
6,8 Ãö, 2H), 2.68 (t, J=7,4 Ãö, 2H), 2.56-2.35 (m, 2H), 2.28 (s, 3Í)

APCI-MS m/z: 368,3 [MH+]
Ïðèìåð 123
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ôòîðôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèä
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.53 (s, 1H); 8.02 (t, J=5,5 Ãö, 1H); 7.77 (s, 1H);

7.23-7.17 (m, 4H); 7.02 (tt, J=4,5, 2,3 Ãö, 2H); 6.90 (d, J=8,5 Ãö, 2H); 4.18 (dd, J=
6,0, 4,7 Ãö, 1H); 3.24 (q, J=6,8 Ãö, 2H); 2.67 (t, J=7,3 Ãö, 2H); 2.54-2.33 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 372,3 [MH+]
Ïðèìåð 124
N-(2-Áèôåíèë-4-èë-2-ãèäðîêñè-ýòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
à) 4-Ôåíèëôåíèëîêñèðàí
8,25 ã (0,030 ìîëü) 4-ôåíèë-(α-áðîìàöåòîôåíîíà) ñóñïåíäèðîâàëè â ìåòàíîëå (150 ìë).

Ïîðöè ìè äîáàâë ëè áîðãèäðèä íàòðè  (3,80 ã; 0,10 ìîëü) ñ ïîëó÷åíèåì ýêçîòåðìè÷åñêîé
ðåàêöèè è ãîìîãåííîé ðåàêöèîííîé ñìåñè. ×åðåç 20 ÷àñîâ äîáàâë ëè âîäó (600 ìë) è
ñìåñü ýêñòðàãèðîâàëè äèõëîðìåòàíîì (500 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó óïàðèâàëè, ïîëó÷à 
7,25 ã íåî÷èùåííîãî ïðîäóêòà. Àíàëèç ïîñðåäñòâîì ßÌÐ ïîêàçàë ïðåèìóùåñòâåííî ñìåñü
ýïîêñèäà è âèöèíàëüíîãî áðîìî-ñïèðòà 1:1.

á) 2-Àìèíî-1-áèôåíèë-4-èë-ýòàíîë
Ñìåñü ïðîäóêòîâ, ïîëó÷åííóþ íà âûøåóêàçàííîé ñòàäèè (à), ðàñòâîð ëè â THF

(ïðèáëèçèòåëüíî 100 ìë) è äîáàâë ëè áîëüøîé èçáûòîê êîíöåíòðèðîâàííîãî àììèàêà è
ýòàíîëà, ïîëó÷à  ãîìîãåííóþ ñèñòåìó. Àíàëèç ïîñðåäñòâîì ÒÑÕ ÷åðåç 4 ÷àñà ïîêàçàë
òîëüêî èñõîäíûå ìàòåðèàëû. Íåáîëüøîå ïîâûøåíèå òåìïåðàòóðû äàâàëî íåäîñòàòî÷íîå
óëó÷øåíèå, è ñìåñü îêîí÷àòåëüíî íàãðåâàëè äî 70°Ñ â ãåðìåòè÷íî çàêðûòîì ñîñóäå â
òå÷åíèå 20 ÷àñîâ. Àíàëèç ïîñðåäñòâîì ÒÑÕ ïîêàçàë îòñóòñòâèå èñõîäíûõ ìàòåðèàëîâ, à
àíàëèç ïîñðåäñòâîì ßÌÐ ïîêàçàë ñëîæíóþ ñìåñü ïðîäóêòîâ. Ðàñòâîðèòåëè âûïàðèâàëè è
äîáàâë ëè äèõëîðìåòàí (150 ìë), ïîëó÷à  îñàäîê. Ñìåñü ôèëüòðîâàëè, è òâåðäîå
âåùåñòâî, ïðèáëèçèòåëüíî 3,8 ã, è ôèëüòðàò àíàëèçèðîâàëè ïîñðåäñòâîì ÒÑÕ è ßÌÐ.
Àíàëèçû ïîêàçàëè ñìåñü ïðîäóêòîâ, íî âîçìîæíî ñ îæèäàåìûì ïðîäóêòîì â òâåðäîé ôàçå.
Îáðàçåö òâåðäîãî âåùåñòâà (1,04 ã) î÷èùàëè ïîñðåäñòâîì õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå
(200 ìë), èñïîëüçó  ñìåñü äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë/êîíöåíòðèðîâàííûé àììèàê (90+10+1) â
êà÷åñòâå ýëþåíòà. Óïàðèâàíèå ÷èñòûõ ôðàêöèé äàâàëî 0,62 ã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
ïîäçàãîëîâêå.

â) N-(2-Áèôåíèë-4-èë-2-ãèäðîêñè-ýòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àëè ïîñðåäñòâîì ñïîñîáà, àíàëîãè÷íîãî

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 42 (ä).
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.57 (s, 1H); 8.10 (q, J=5,8 Ãö, 1Í); 7.79 (s, 1Í);

7.64 (t, J=8,5 Ãö, 4Í); 7.45 (q, J=7,7 Ãö, 4Í); 7.35 (t, J=7,3 Ãö, 1Í); 5.49 (s, 1H);
4.66 (t, J=3,7 Ãö, 1H); 4.26-4.17 (m, 1H); 3.20-3.09 (m, 1H); 2.59 (dt, J=15,5, 3,5
Ãö, 1H); 2.52-2.39 (m, 2H)
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APCI-MS m/z: 336,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 125
N-[2-(1,1′-Áèôåíèë-4-èë)-2-ìåòîêñèýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
à) 4-(2-Àìèíî-1-ìåòîêñèýòèë)-áèôåíèë
4-Âèíèë-áèôåíèë (1,70 ã; 9,4 ììîëü) ðàñòâîð ëè â ìåòàíîëå (10 ìë) è äèõëîðìåòàíå

(15 ìë). ×åðåç 30 ìèíóò äîáàâë ëè áðîì (0,48 ìë; 9,4 ììîëü), ðàñòâîðåííûé â ìåòàíîëå
(10 ìë), è àíàëèç ïîñðåäñòâîì ÒÑÕ ïîêàçàë, ÷òî ðåàêöè  çàâåðøåíà. Ñìåñü ðàçáàâë ëè
äèõëîðìåòàíîì è äîáàâë ëè ê âîäíîìó ðàñòâîðó ãèäðîñóëüôèòà íàòðè , è ñìåñü
âçáàëòûâàëè. Äèõëîðìåòàíîâóþ ôàçó ïðîìûâàëè âîäíûì ãèäðîêàðáîíàòîì íàòðè  è âîäîé
è óïàðèâàëè, ïîëó÷à  2,81 ã ïðîäóêòà. Ïðîäóêò î÷èùàëè ïîñðåäñòâîì õðîìàòîãðàôèè íà
ñèëèêàãåëå (200 ìë) ñî ñìåñüþ ãåïòàí/ýòèëàöåòàò (95+5), ïîëó÷à  1,00 ã (39%) ÷èñòîãî
4-(2-áðîí-1-ìåòîêñè-ýòèë)-áèôåíèëà. 4-(2-Áðîí-1-ìåòîêñèýòèë)-áèôåíèë (1,00 ã; 3,64
ììîëü) ðàñòâîð ëè â ýòàíîëå (20 ìë) è äîáàâë ëè ê áîëüøîìó èçáûòêó êîíöåíòðèðîâàííîãî
àììèàêà (20 ìë). Ñìåñü íàãðåâàëè äî 100°Ñ â ãåðìåòè÷íî çàêðûòîì ñîñóäå â òå÷åíèå 16
÷àñîâ è óïàðèâàëè. Õðîìàòîãðàôè  íà ñèëèêàãåëå (180 ìë) ñ äèõëîðìåòàíîì, à çàòåì
ñìåñüþ äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë/êîíöåíòðèðîâàííûé àììèàê (90+10+1) äàëà 0,47 ã (61%)
ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â ïîäçàãîëîâêå.

á) N-[2-(1,1′-Áèôåíèë-4-èë)-2-ìåòîêñèýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àëè ïîñðåäñòâîì ñïîñîáà, àíàëîãè÷íîãî

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 42 (ä).
1H ßÌÐ (400 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.56 (s, 1H); 8.16 (d, J=5,5 Ãö, 1Í); 7.78 (d, J=6,2

Ãö, 1H); 7.70-7.64 (m, 4Í); 7.47 (t, J=7,6 Ãö, 2Í); 7.42-7.34 (m, 3H); 4.29 (dt, J=
7,8, 5,0 Ãö, 1H); 4.23-4.19 (m, 1H); 3.19 (s, 3H); 2.61-2.53 (m, 2H); 2.50-2.39 (m, 2H)

APCI-MS m/z: 368,2 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 126
N-[2-(1,1′-Áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-ìåòèëàöåòàìèä
à) (4-Ôåíèëôåíåòèë)-N-ìåòèëàìèí
4-Ôåíèëôåíåòèëàìèí (0,48 ã; 2,4 ììîëü) äîáàâë ëè ê èçáûòêó ìåòèëôîðìèàòà (5 ìë) è

äîáàâë ëè äèõëîðìåòàí (5 ìë) äë  óëó÷øåíè  ðàñòâîðèìîñòè. Ãåòåðîãåííóþ ðåàêöèîííóþ
ñìåñü íàãðåâàëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì, ïîëó÷à  ðàñòâîð ÷åðåç 20 ÷àñîâ. Àíàëèç
ïîñðåäñòâîì ßÌÐ îáðàçöà ïîêàçàë ïî÷òè ïîëíîå ïðåâðàùåíèå äî N-ôîðìèëàìèíà.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü óïàðèâàëè, ïîëó÷à  0,47 ã (87%). Ôîðìèëüíîå ñîåäèíåíèå (0,47 ã;
2,09 ììîëü) ðàñòâîð ëè â THF è äîáàâë ëè 2,1 ìë 1,0 Ì àëþìîãèäðèäà ëèòè  (2,1 ììîëü)
â THF. Àíàëèç ïîñðåäñòâîì ÒÑÕ ÷åðåç 20 ÷àñîâ ïîêàçàë òîëüêî èñõîäíûé ìàòåðèàë, è
äîáàâë ëè 2 ìë ðàñòâîðà (2 ììîëü) àëþìîãèäðèäà ëèòè . Àíàëèç ÷åðåç 1 ÷àñ ïîêàçàë
èñõîäíûé ìàòåðèàë, è ñìåñü íàãðåâàëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì. ×åðåç 1,5 ÷àñà
îáðàçîâûâàëñ  îñàäîê, èñõîäíûé ìàòåðèàë ðàñõîäîâàëñ , è äîáàâë ëè òåòðàãèäðîôóðàí
(15 ìë). Ñìåñü ãàñèëè ïîñðåäñòâîì ïîñëåäîâàòåëüíîãî äîáàâëåíè  âîäû (0,15 ã), 15%-
íîãî âîäíîãî ãèäðîêñèäà íàòðè  (0,15 ã) è âîäû (0,45 ã). Ñìåñü ôèëüòðîâàëè è
óïàðèâàëè, ïîëó÷à  0,33 ã íåî÷èùåííîãî ïðîäóêòà. Íåî÷èùåííûé ïðîäóêò î÷èùàëè
ïîñðåäñòâîì õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå (100 ìë), èñïîëüçó  ñìåñü
äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë/êîíöåíòðèðîâàííûé àììèàê (90+10+1) â êà÷åñòâå ýëþåíòà.
Óïàðèâàíèå ÷èñòûõ ôðàêöèé äàëî 78 ìã (18%) ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â ïîäçàãîëîâêå.

á) N-[2-(1,1′-Áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-ìåòèëàöåòàìèä
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àëè ïîñðåäñòâîì ñïîñîáà, àíàëîãè÷íîãî

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 42(ä).
APCI-MS m/z: 352,3 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 127
2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôåíèëýòèíèë-ïèïåðèäèí-1-èë)ýòèë]-àöåòàìèä
à) 4-(ôåíèëýòèíèë)ïèïåðèäèí
N-BOC-4-ýòèíèëïèïåðèäèí (0,5 ã; 2,40 ììîëü) è èîäáåíçîë (0,29 ìë; 2,64 ììîëü)

ðàñòâîð ëè â òðèýòèëàìèíå (9 ìë) è â òå÷åíèå íåñêîëüêèõ ìèíóò ïðîïóñêàëè àðãîí.
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Äîáàâë ëè èîäèä ìåäè (I) (0,087 ã; 0,5 ììîëü) è äèõëîðèä áèñ[òðèôåíèëôîñôèí]ïàëëàäè 
(0,070 ã; 0,1 ììîëü), è ñìåñü íàãðåâàëè äî 82°Ñ â çàêðûòîì ñîñóäå â òå÷åíèå 17 ÷àñîâ.
Àíàëèç ïîñðåäñòâîì ÒÑÕ ïîêàçàë, ÷òî ðåàêöè  çàâåðøåíà. Òðèýòèëàìèí âûïàðèâàëè è
ñìåñü î÷èùàëè ïîñðåäñòâîì õðîìàòîãðàôèè íà ñèëèêàãåëå (75 ìë), èñïîëüçó  ñìåñü
ãåïòàí/ýòèëàöåòàò (4+1) â êà÷åñòâå ýëþåíòà. Óïàðèâàíèå ÷èñòûõ ôðàêöèé äàëî 0,497 ã
(73%) N-BOC-4-(ôåíèëýòèíèë)ïèïåðèäèíà. Çàùèùåííûé ïèïåðèäèí (0,497 ã; 1,74 ììîëü)
ðàñòâîð ëè â äèõëîðìåòàíå è äîáàâë ëè òðèôòîðóêñóñíóþ êèñëîòó (1 ìë). Ðåàêöèþ
çàâåðøàëè â ïðåäåëàõ 20 ÷àñîâ è ñìåñü óïàðèâàëè, ïîëó÷à  ìàñëî. Àíàëèç ïîñðåäñòâîì
ßÌÐ ïîêàçàë ÷èñòûé òðèôòîðàöåòàò àììîíè  ñî ñëåäàìè òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû.
Ïðîäóêò ðàñòâîð ëè â äèõëîðìåòàíå è ýêñòðàãèðîâàëè âîäíûì ãèäðîêàðáîíàòîì íàòðè  è
âîäîé. Âûïàðèâàíèå ðàñòâîðèòåë  äàâàëî 0,284 ã (88%) ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
ïîäçàãîëîâêå.

á) 2-[4-(Ôåíèëýòèíèë)ïèïåðèäèí-1-èë]ýòàíàìèí
4-(Ôåíèëýòèíèë)ïèïåðèäèí (0,5 ììîëü; 92 ìã) ðàñòâîð ëè â àöåòîíèòðèëå (áåçâîäíûé;

4Å; 4 ìë) âìåñòå ñ áðîìýòèëôòàëèìèäîì (0,5 ììîëü; 128 ìã) è K2ÑÎ3 (2 ììîëü; 276 ìã).
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü íàãðåâàëè äî êèïåíè  ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ,
ðàçáàâë ëè ýòèëàöåòàòîì (50 ìë) è ïðîìûâàëè HCl/âîäí. (1 Ì; 50 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
ñóøèëè íàä Na2SO4, ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà. Çàùèòíóþ ãðóïïó óäàë ëè
ïîñðåäñòâîì ïåðåìåøèâàíè  ñîåäèíåíè  â ìåòèëàìèíå (33% â ýòàíîëå; 5 ìë) â òå÷åíèå
åùå 3 ÷àñîâ. Ñìåñü óïàðèâàëè, ðàçáàâë ëè ýòèëàöåòàòîì (50 ìë) è ïðîìûâàëè NaOH (1 Ì;
50 ìë). Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøèëè íàä Na2SO4, ôèëüòðîâàëè è óïàðèâàëè äîñóõà.
Íåî÷èùåííûé ïðîäóêò èñïîëüçîâàëè áåç äîïîëíèòåëüíîé î÷èñòêè.

ñ) 2-(2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôåíèëýòèíèë-ïèïåðèäèí-1-èë)ýòèë]-
àöåòàìèä

Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àëè ïîñðåäñòâîì ñïîñîáà, àíàëîãè÷íîãî
ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 42 (ä).

1H ßÌÐ (400 ÌÃö, CDCI3): δ 9.96 (s, 1Í); 9.67 (s, 1H); 8.23 (s, 1H); 7.34 (dd, J=
66.3, 28.1 Ãö, 5Í); 4.35 (s, 1Í); 3.82-1.88 (m, 15H)

APCI-MS m/z: 369,3 [MH+]
Ïðèìåð 128
N-{2-[(4-Áðîìáåíçèë)îêñè]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
à) Ãèäðîõëîðèä 2-(4-áðîí-áåíçèëîêñè)-ýòèëàìèíà
Ãèäðèä íàòðè  (60% â ìàñëå; 0,613 ã; 15 ììîëü) äîáàâë ëè íåáîëüøèìè ïîðöè ìè â

òå÷åíèå 5 ìèíóò ê ðàñòâîðó òðåò-áóòèë-N-(2-ãèäðîêñèýòèë)-êàðáàìàòà (1,771 ã; 10,99
ììîëü), 4-áðîìáåíçèëáðîìèäà (2,676 ã; 10,708 ììîëü) â äèìåòèëôîðìàìèäå (50 ìë). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 2 ÷àñîâ ïðè òåìïåðàòóðå îêðóæàþùåé ñðåäû â àòìîñôåðå àðãîíà.
Ñìåñü ðàñïðåäåë ëè ìåæäó âîäîé (250 ìë), ýòèëàöåòàòîì (50 ìë) è ãåïòàíîì (50 ìë).
Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó äâàæäû ïðîìûâàëè âîäîé (30 ìë). Óïàðèâàíèå äàâàëî 3,13 ã
ïðîçðà÷íîãî ìàñëà. Ìàñëî ïåðåìåøèâàëè â 2,5 M HCl â ýòèëàöåòàòå (50 ìë) â òå÷åíèå 2
÷àñîâ. Ôèëüòðàöè  è ïðîìûâêà ýòèëàöåòàòîì äàâàëè ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â
ïîäçàãîëîâêå (2,256 ã; âûõîä 98,1%).

1H ßÌÐ (300 ÌÃö, DMSO-d6): δ 8.16 (3Í, bs); 7.55 (2Í, d); 7.36 (2Í, d); 4.51 (2Í,
s); 3.64 (2Í, t); 2.99 (2Í, t)

APCI-MS m/z: 229,9; 231,9 [MH+]
á) N-{2-[(4-Áðîìáåíçèë)îêñè]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèä
Ñîåäèíåíèå, óêàçàííîå â çàãîëîâêå, ïîëó÷àëè ïîñðåäñòâîì ñïîñîáà, àíàëîãè÷íîãî

ñïîñîáó, îïèñàííîìó â ïðèìåðå 42(ä).
1H ßÌÐ (300 ÌÃö, DMSO-d-): δ 10.56 (1H, s); 8.08 (1H, t); 7.81 (1H, s); 7.54 (1H,

d); 7.30 (1H, d); 4.45 (2Í, s); 4.20 (1H, m); 3.25 (2Í, q); 2.50 (2Í, ð); 2.50 (2Í, m)
APCI-MS m/z: 370; 372 [ÌÍ+]
Ïðèìåð 129
2-(1,1′-Áèôåíèë-4-èë)-2-îêñîýòèë-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàò
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Ãèäàíòîèíóêñóñíà  êèñëîòà (109 ìã; 0,69 ììîëü), 2-áðîí-4′-ôåíèëàöåòîôåíîí (191 ìã;
0,69 ììîëü) è N-ýòèë-äèèçîïðîïèëàìèí (120 ìêë; 0,70 ììîëü) ïåðåìåøèâàëè â
äèìåòèëôîðìàìèäå (5,0 ìë) ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷àñîâ. Óïàðèâàíèå è õðîìàòîãðàôè  íà
äèîêñèäå êðåìíè  (äèõëîðìåòàí/ìåòàíîë: 100/3) äàâàëè 123 ìã ñîåäèíåíè , óêàçàííîãî â
çàãîëîâêå, ñ âûõîäîì 50,1%.

1H ßÌÐ (300 ÌÃö, DMSO-d6): δ 10.68 (1Í, s); 8.06 (2Í, d); 7.90 (1Í, s); 7.87 (2Í,
d); 7.77 (2Í, d); 7.55-7.42 (3Í, m); 5.55 (2Í, d); 4.32 (1Í, dt); 2.90 (2Í, d)

APCI-MS m/z: 353,1 [MH+]
Ôàðìàêîëîãè÷åñêèé ïðèìåð
Àíàëèç âûäåëåííûõ ôåðìåíòîâ
Êàòàëèòè÷åñêèé äîìåí ðåêîìáèíàíòíîé ÷åëîâå÷åñêîé ÌÌÐ12 ìîæåò áûòü

ýêñïðåññèðîâàí è î÷èùåí, êàê îïèñàíî Parkar A.A. et at, (2000), Protein Expression
and Purification, 20:152. Î÷èùåííûé ôåðìåíò ìîæåò áûòü èñïîëüçîâàí äë  ìîíèòîðèíãà
àêòèâíîñòè èíãèáèòîðîâ ñëåäóþùèì îáðàçîì: ÌÌÐ12 (êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  50 íã/ìë)
èíêóáèðîâàëè â òå÷åíèå 60 ìèíóò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå ñ ñèíòåòè÷åñêèì ñóáñòðàòîì
Mac-Pro-Cha-Gly-Nva-His-Ala-Dpa-NH2 â áóôåðå äë  àíàëèçà (0,1 M "Tris-HCI" áóôåð
(òîâàðíûé çíàê), ðÍ 7,3, ñîäåðæàùèé 0,1 M NaCI, 20 ìÌ CaCI2, 0,020 ìÌ ZnCI è 0,05%
(ìàñ./îá) äåòåðãåíò "Brij 35" (òîâàðíûé çíàê)) â ïðèñóòñòâèè (5 êîíöåíòðàöèé) èëè â
îòñóòñòâèå èíãèáèòîðîâ. Àêòèâíîñòü îïðåäåë ëè ïîñðåäñòâîì èçìåðåíè  ôëóîðåñöåíöèè
ïðè λåõ 320 íì è λåò 405 íì. Ïðîöåíò èíãèáèðîâàíè  ïîäñ÷èòûâàëè ñëåäóþùèì îáðàçîì:
% èíãèáèðîâàíè  ðàâåí [Ôëóîðåñöåíöè ïëþñ èíãèáèòîð - Ôëóîðåñöåíöè ôîí] äåëåííîå íà
[Ôëóîðåñöåíöè ìèíóñ èíãèáèòîð - Ôëóîðåñöåíöè ôîí].

Íàïðèìåð, ñëåäóþùà  òàáëèöà ïîêàçûâàåò çíà÷åíè  IC50 äë  ïðåäñòàâèòåëüíîé
âûáîðêè ñîåäèíåíèé ïî èçîáðåòåíèþ ïðè òåñòèðîâàíèè â ôåðìåíòàòèâíîì àíàëèçå
ÌÌÐ12.

Òàáëèöà

¹ ïðèìåðà ñîåäèíåíè  IC50 ÷åëîâå÷åñêîé ÌÌÐ12 (ìêì)

1 0,022

2 0,007

5 0,032

14 0,006

21 0,008

22 0,015

23 0,006

24 0,004

26 0,017

27 0,005

Ïðèìåð ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà â ôîðìå ñóõîãî ïîðîøêà äë  èíãàë öèè
Èíãðåäèåíòû Êîëè÷åñòâî ìã/ñòàíäàðòíà  äîçà

1. Àêòèâíûé èíãðåäèåíò (ñîåäèíåíèå ïî èçîáðåòåíèþ) 1,0

2. Íîñèòåëü (ëàêòîçà) 19,0

20,0

Ïðèãîòàâëèâàþò ñòàíäàðòíûì ñïîñîáîì ïóòåì èçìåëü÷åíè  èíãðåäèåíòîâ â ñòðóéíîé
ìåëüíèöå, ïðîñåèâàíè  è ñìåøèâàíè  â ñìåñèòåëå. Èñïîëüçóþò â ñòàíäàðòíîì ñóõîì
ïîðîøêîâîì èíãàë òîðå.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. 2,5-Äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë-ìåòèëêàðáîíèëüíîå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) èëè åãî

ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìà  ñîëü, èëè ñîëüâàò
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ãäå Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó NR4;
Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH èëè N-ìåòèë;
êàæäûé èç Z1 è Z2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà;
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë;
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä;
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä èëè C1-Ñ6àëêèë;
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé -ÑÍ2Ñ(Î)- èëè -Ñ(O)ÑÍ2-, ëèáî
L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-Ñ6àëêèë, âîçìîæíî ïðåðâàííûé èëè çàêàí÷èâàþùèéñ  ïî

ìåíüøåé ìåðå îäíîé ãðóïïèðîâêîé, âûáðàííîé èç Î, NH, S, SO, SO2 è Ñ(O), ëèáî L
ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ, ìåòèëåíÑ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ
èëè Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëìåòèëåíîâóþ ãðóïïó, ïðè÷åì êàæäà  èç ïåðå÷èñëåííûõ ãðóïï
âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç
ãèäðîêñèëà, Ñ1-Ñ4àëêèëà èëè Ñ1-Ñ4àëêîêñè, ëèáî

L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ4àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû êîòîðîé ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì
êîëüöåâûì àòîìàì óãëåðîäà â 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå G2, îáðàçó  êîëüöî;

G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íàñûùåííóþ èëè íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ
ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì,
âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà
ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëà, öèàíî, íèòðî,
C1-Ñ6àëêèëà è ãðóïïû ôîðìóëû

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé ñâ çü èëè -Î-, èëè -Ñ�Ñ-;

G3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåíàñûùåííóþ 5-10-÷ëåííóþ êîëüöåâóþ ñèñòåìó, êîòîðà  ìîæåò
ñîäåðæàòü ïî ìåíüøåé ìåðå îäèí êîëüöåâîé ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, êèñëîðîäà è
ñåðû, ïðè÷åì ýòà êîëüöåâà  ñèñòåìà âîçìîæíî çàìåùåíà ïî ìåíüøåé ìåðå îäíèì
çàìåñòèòåëåì, âûáðàííûì èç ãàëîãåíà, öèàíî, íèòðî, Ñ1-Ñ6àëêèëà (âîçìîæíî çàìåùåííîãî
îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì öèàíî, ãàëîãåíîì è ìåòîêñè), C1-Ñ6àëêîêñè (âîçìîæíî
çàìåùåííîãî îäíèì èëè áîëåå ÷åì îäíèì àòîìîì ãàëîãåíà), -S(O)tÑ1-Ñ6àëêèë, ãäå t
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2, C1-Ñ6àëêèëêàðáîíèë(àìèíî), C1-Ñ6àëêèëêàðáîíèëà, ôåíèëà
è áåíçèëîêñè.

2. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó NR4.
3. Ñîåäèíåíèå ïî ï.2, ãäå R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé âîäîðîä.
4. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå Y ïðåäñòàâë åò ñîáîé NH.
5. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ2-Ñ4àëêèëüíóþ ãðóïïó, âîçìîæíî

ïðåðâàííóþ èëè çàêàí÷èâàþùóþñ  îäíîé èëè äâóì  ãðóïïèðîâêàìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç Î, NH, S, SO, SO2 è Ñ(O), ëèáî L ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ, ìåòèëåíÑ3-Ñ6öèêëîàëêèëüíóþ
èëè Ñ3-Ñ6öèêëîàëêèëìåòèëåíîâóþ ãðóïïó, ïðè÷åì êàæäà  èç ïåðå÷èñëåííûõ ãðóïï
âîçìîæíî çàìåùåíà îäíèì èëè äâóì  çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç
ãèäðîêñèëà, Ñ1-Ñ4àëêèëà è Ñ1-Ñ4àëêîêñè.

6. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå L ïðåäñòàâë åò ñîáîé Ñ3-Ñ4àëêèëåíîâóþ öåïü, êîíöû êîòîðîé
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ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì êîëüöåâûì àòîìàì óãëåðîäà â 5-10-÷ëåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìå
G2, îáðàçó  êîëüöî.

7. Ñîåäèíåíèå ïî ï.6, ãäå 5-10-÷ëåííà  êîëüöåâà  ñèñòåìà G2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ôåíèë.

8. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, ãäå â G2 íàñûùåííà  èëè íåíàñûùåííà  5-10-÷ëåííà  êîëüöåâà 
ñèñòåìà âûáðàíà èç ôåíèëà, ïèïåðèäèíèëà, òèåíèëà è èíäîëèëà.

9. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-8, ãäå â G3 íåíàñûùåííà  5-10-÷ëåííà  êîëüöåâà 
ñèñòåìà âûáðàíà èç ôåíèëà, íàôòèëà, áåíçîôóðàíèëà, áåíçîòèåíèëà, áåíçîäèîêñîëèëà,
õèíîëèíèëà, 2,3-äèãèäðîáåíçîôóðàíèëà, òèåíèëà, ïèððîëèëà, ôóðàíèëà è ïèðèäèíèëà.

10. Ñîåäèíåíèå ïî ï.1, êîòîðîå âûáðàíî èç ãðóïïû ñîñòî ùåé èç:
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-öèàíî-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-ôåíèë-öèêëîïðîïèë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-(2-áèôåíèë-4-èë-ýòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(7-ìåòèë-1Í-èíäîë-3-èë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôåíîêñèôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôòîðôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(4-áðîìôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(2,4-äèõëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(3′-õëîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-áåíçèëîêñè-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-òèîôåí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-òèîôåí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-õëîð-áèôåíèë-4-èë)-ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòèëñóëüôàíèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-

àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-íèòðî-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(3′-àöåòèëàìèíî-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-íàôòàëèí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(3′,5′-äèõëîð-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(4-áåíçîôóðàí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñè-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-[1,1′;4′,1″]òåðôåíèë-4-èëýòèë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-àöåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4-áåíçî[b]òèîôåí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-öèàíîìåòèë-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ïèðèäèí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(1Í-ïèððîë-2-èë)ôåíèë]ýòèë}-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôóðàí-3-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôóðàí-2-èë-ôåíèë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-òèîôåí-2-èëýòèë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4-òðåò-áóòèëôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)-1-ìåòèëýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèäà,
N-{[1-(4-õëîðôåíèë)öèêëîïðîïèë]ìåòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèäà,
N-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèäà,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèäà,
N-[2-(4-õëîðôåíèë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-öèàíî-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
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èë)àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-ôòîð-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-1,1′-áèôåíèë-4-èë)ïðîïèë] -àöåòàìèäà,
N-[(1S,2R)-2-(4′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[(1S,2R)-2-(4′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
N-[(1S,2R)-2-(4′-àöåòèëáèôåíèë-4-èë)öèêëîïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-

4-èë)-àöåòàìèäà,
N-{(1S,2R)-2-[4′-(àöåòèëàìèíî)áèôåíèë-4-èë]öèêëîïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-öèàíî-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-ìåòèë-N-(2-ôåíèëýòèë)-àöåòàìèäà,
N-[1-(4-õëîðôåíèë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-ãèäðîêñè-1-ìåòèë-2-ôåíèëýòèë)-àöåòàìèäà,
N-{2-[4-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-àöåòàìèäà,
N-{2-[3′-(àöåòèëàìèíî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèäà,
N-[2-(3′-àöåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-àöåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-{2-[4-(1-áåíçîòèåí-2-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(3′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ôòîð-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-

àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(ìåòèëòèî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-

àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4′-ìåòîêñè-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-

àöåòàìèäà,
N-{2-[4-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(òðèôòîðìåòîêñè)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}

-àöåòàìèäà,
N-[2-(3′,4′-äèìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-õèíîëèí-3-èëôåíèë)ïðîïèë]-àöåòàìèäà,
N-[2-(4′-öèàíî-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-

àöåòàìèäà,
N-[5-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1 Í-èíäåí-2-èë]-

àöåòàìèäà,
N-{5-[3-(àöåòèëàìèíî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
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N-[5-(3-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-[5-(4-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-[5-(1-áåíçîòèåí-2-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-[5-(3-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-[5-(4-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(4-ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-
èë]-àöåòàìèäà,

2-(2,5 -äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(ìåòèëòèî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}
-àöåòàìèäà,

2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-
èë]-àöåòàìèäà,

2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[5-(4-ìåòîêñè-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-
2-èë]-àöåòàìèäà,

N-[5-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-
äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)àöåòàìèäà,

N-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èë)-àöåòàìèäà,

N-[2-(4′-ôòîðáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-{2-[4-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èë)-àöåòàìèäà,

N-[2-(3′-ìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-{2-[4-(1-áåíçîòèåí-2-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-[2-(3′-öèàíîáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

N-[2-(4′-ôòîð-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(ìåòèëòèî)áèôåíèë-4-èë]ïðîïèë}-
àöåòàìèäà,

N-(2-[4-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èë)-àöåòàìèäà,

N-[2-(4′-ìåòîêñè-3′-ìåòèëáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èë)-àöåòàìèäà,

N-{2-[4-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)ôåíèë]ïðîïèë}-2-(4-ìåòèë-2,5-
äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,

2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[3′-(òðèôòîðìåòîêñè)áèôåíèë-4-èë]
ïðîïèë}-àöåòàìèäà,

N-[2-(3′,4′-äèìåòîêñèáèôåíèë-4-èë)ïðîïèë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-
àöåòàìèäà,

2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-õèíîëèí-3-èëôåíèë)ïðîïèë]-
àöåòàìèäà,

N-[5-(4-ôòîðôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-
èë)-àöåòàìèäà,

N-[5-(1,3-áåíçîäèîêñîë-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-
äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,

N-[5-(3-ìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-
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4-èë)-àöåòàìèäà,
N-{5-[3-(àöåòèëàìèíî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë}-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(3-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(4-àöåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(1-áåíçîòèåí-2-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(3-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(4-öèàíîôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-

èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(4-ôòîð-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(ìåòèëòèî)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-1Í-

èíäåí-2-èë}-àöåòàìèäà,
N-[5-(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(4-ìåòîêñè-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(2,3-äèãèäðî-1-áåíçîôóðàí-5-èë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(4-ìåòèë-2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{5-[3-(òðèôòîðìåòîêñè)ôåíèë]-2,3-äèãèäðî-

1Í-èíäåí-2-èë}-àöåòàìèäà,
N-[5-(3,4-äèìåòîêñèôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[5-(4-öèàíî-3-ìåòèëôåíèë)-2,3-äèãèäðî-1Í-èíäåí-2-èë]-2-(4-ìåòèë-2,5-

äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[4-(òðèôòîðìåòèë)ôåíîêñè]-ôåíèë}ýòèë)-

àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ìåòîêñèôåíîêñè)ôåíèë]-ýòèë}-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[4-(òðèôòîðìåòîêñè)-ôåíîêñè]ôåíèë}ýòèë)-

àöåòàìèäà,
N-{2-[4-(4-õëîðôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-{2-[4-(4-àöåòèëôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(ïèðèäèí-3-èëîêñè)ôåíèë]-ýòèë}-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-(2-{4-[(6-ìåòîêñèïèðèäèí-3-èë)îêñè]ôåíèë}ýòèë)-

àöåòàìèäà,
N-{2-[4-(4-öèàíîôåíîêñè)ôåíèë]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ìåòèëôåíîêñè)ôåíèë]-ýòèë}-àöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-{2-[4-(4-ôòîðôåíîêñè)ôåíèë]-ýòèë}-àöåòàìèäà,
N-(2-áèôåíèë-4-èë-2-ãèäðîêñè-ýòèë)-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-(1,1′-áèôåíèë-4-èë)-2-ìåòîêñèýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
N-[2-{1,1′-áèôåíèë-4-èë)ýòèë]-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-ìåòèëàöåòàìèäà,
2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-N-[2-(4-ôåíèëýòèíèë-ïèïåðèäèí-1-èë)ýòèë]-àöåòàìèäà,
N-{2-[(4-áðîìáåíçèë)îêñè]ýòèë}-2-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàìèäà,
2-(1,1′-áèôåíèë-4-èë)-2-îêñîýòèë-(2,5-äèîêñîèìèäàçîëèäèí-4-èë)-àöåòàòà è èõ

ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé è ñîëüâàòîâ.
11. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ

ñîëè èëè ñîëüâàòà ïî ï.1, ïðè êîòîðîì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû
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ãäå X1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì êèñëîðîäà èëè ãðóïïó NR4, a L, G2 è R4  âë þòñ 
òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ôîðìóëå (I), ïîäâåðãàþò âçàèìîäåéñòâèþ ñ àêòèâèðîâàííîé
êàðáîíîâîé êèñëîòîé ôîðìóëû

ãäå Y, Z1, Z2, R1, R2 è R3  âë þòñ  òàêèìè, êàê îïðåäåëåíî â ôîðìóëå (I);
è âîçìîæíî ïîñëå ýòîãî îáðàçóþò ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëü èëè ñîëüâàò.
12. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , îáëàäàþùà  ñâîéñòâàìè ñåëåêòèâíîãî

èíãèáèðîâàíè  ÌÌÐ12, ñîäåðæàùà  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû (I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëü èëè ñîëüâàò ïî ëþáîìó èç ïï.1-10 ñîâìåñòíî ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûì àäúþâàíòîì, ðàçáàâèòåëåì èëè íîñèòåëåì.

13. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû (I) èëè åãî ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëè
èëè ñîëüâàòà ïî ëþáîìó èç ïï.1-10 â èçãîòîâëåíèè ëåêàðñòâåííîãî ñðåäñòâà äë 
èñïîëüçîâàíè  â ëå÷åíèè îáñòðóêòèâíîãî çàáîëåâàíè  äûõàòåëüíûõ ïóòåé.

14. Ïðèìåíåíèå ïî ï.13, ãäå îáñòðóêòèâíîå çàáîëåâàíèå äûõàòåëüíûõ ïóòåé
ïðåäñòàâë åò ñîáîé àñòìó èëè õðîíè÷åñêóþ îáñòðóêòèâíóþ áîëåçíü ëåãêèõ.
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