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(57) Ðåôåðàò:
Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì

ôîðìóëû I è èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûì
ñîë ì â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ ôàêòîðà Õà, ê
ëåêàðñòâåííîìó ñðåäñòâó íà èõ îñíîâå, à òàêæå ê
ñïîñîáó èõ ïîëó÷åíè  è ïðèìåíåíè . Ñîåäèíåíè 
ìîãóò íàéòè ïðèìåíåíèå äë  âîçäåéñòâè  íà
ñâåðòûâàíèå êðîâè, âîñïàëèòåëüíóþ ðåàêöèþ èëè
ôèáðèíîëèç èõ ëå÷åíè  è ïðîôèëàêòèêè
çàáîëåâàíèé, îïîñðåäîâàííûõ ôàêòîðîì Õà,
íàïðèìåð, ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûõ ðàññòðîéñòâ,
òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé èëè ðåñòåíîçîâ.
Â îáùåé ôîðìóëå I

R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè
áèöèêëè÷åñêèé 6-9-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë,
âûáðàííûé èç ãðóïïû áåíçîòèîôåíèëà, ïèðèäèëà,
èëè ìîíîöèêëè÷åñêèé 5-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë,
ñîäåðæàùèé 1, 2 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà
èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë

 âë åòñ  ìîíîçàìåùåí R 8, è êîòîðûé
äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ìîíîöèêëè÷åñêèì 5-
÷ëåííûì ãåòåðîöèêëèëîì, ñîäåðæàùèì 1
ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç ñåðû, ãäå ãåòåðîöèêëèë
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ìîíîçàìåùåí R8, R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí,
ïîäñòðóêòóðó , êîòîðà  â ôîðìóëå

I ïðåäñòàâë åò ñîáîé 6-÷ëåííóþ, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííóþ èëè àðîìàòè÷åñêóþ öèêëè÷åñêóþ
ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 1 ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç

àçîòà, è êîòîðà  çàìåùåíà 1 ãðóïïîé R 23 èëè
îêñîãðóïïîé, ïðè óñëîâèè, ÷òî óêàçàííà 
öèêëè÷åñêà  ãðóïïà íå  âë åòñ  ôåíèëüíûì
îñòàòêîì, Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ

ñâ çü, -(Ñ 0-Ñ2)-àëêèëåí-Ñ(O)-NR10-, -(Ñ1-Ñ6)-

àëêèëåí, -R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà, R 2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, V
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 6-÷ëåííûé öèêëè÷åñêèé
îñòàòîê, ñîäåðæàùèé 1 ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç
àçîòà, ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì, áèöèêëè÷åñêèé 12-÷ëåííûé

ãåòåðîöèêëèë, ñîäåðæàùèé 1-2 ãåòåðîàòîìà,
âûáðàííûõ èç àçîòà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë
 âë åòñ  íåçàìåùåííûì, G ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ïð ìóþ ñâ çü, Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì
âîäîðîäà, -(Ñ1-Ñ8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ 

íåçàìåùåííûì, R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì

âîäîðîäà, R23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì

âîäîðîäà, -(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí -O-R19 (ãäå R19

ïðåäñòàâë åò ñîáîé à) àòîì âîäîðîäà, b) -(Ñ1-Ñ4)-
àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè

ìîíîçàìåùåííûì R13), -(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-

Ñ(O)-R11, -(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11, R11 è R12

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè
èëè ðàçëè÷íûìè è ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì

âîäîðîäà, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë, -O-R17 èëè R13

ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R 10, R10 è R20

ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà,

âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë, R17 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë, è åãî ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè. 4 í. è 7 ç.ï. ô-ëû, 1 òàáë.
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(54) AZAINDOL DERIVATIVES AS FACTOR Xa INHIBITORS

(57) Abstract: 
FIELD: chemistry.
SUBSTANCE: invention concerns compounds of

the formula I and their pharmaceutically
acceptable salts as factor Xa inhibitors,
medicine based on them, as well as a method of
their obtaining and application. In the general formula I

R0 is monocyclical or bicyclical 6-9-membered
heterocyclyl selected out of the group of
benzothiophenyl, pyridyl or monocyclical 5-
membered heterocyclyl containing 1, 2 heteroatoms
selected out of nitrogen or oxygen, where the
mentioned heterocyclyl is monosubstituted by R8
and additionally substituted by monocyclical 5-
membered heterocyclyl containing 1 heteroatom of
sulfur, where heterocyclyl is monosubstituted by

R8; R8 is a halogen or substructure

, which is 6-membered partially unsaturated or
aromatic cyclical group in the formula I,
containing 1 nitrogen heteroatom, and which is
substituted by 1 R23 group or oxogroup under a
condition that the mentioned cyclical group is
not a phenyl residuum; Q is a direct link, -(C0-C2)-

alkylene-C(O)-NR10-, -(C1-C6)-alkylene; -R1 is a

hydrogen atom; R2 is a direct link, V is a 6-
membered cyclical residuum with 1 heteroatom
selected out of nitrogen, where the mentioned
cyclical residuum is unsubstituted, bicyclical 12-
membered heterocyclyl with 1-2 heteroatom
selected out of nitrogen, where the mentioned
cyclical residuum is unsubstituted; G is a direct
link; M a hydrogen atom, -(C1-C8)-alkyl where alkyl
is unsubstituted; R3 is a hydrogen atom; R23 is a
hydrogen atom, -(C0-C4)-alkylene -O-R19 (where
R19 is a) hydrogen atom, b) -(C1-C4)-alkyl where
alkyl is unsubstituted or monosubstituted by
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R13), -(C0-C4)-alkylene-C(O)-R11, -(C0-C4)-alkylene-

C(O)-O-R11; R11 and R12 can both or individually

be hydrogen atom, -(C1-C6)-alkyl: -O-R17 or R13

is -C(O)-O-R10; R10 and R20 are hydrogen atoms
or -(C1-C6)-alkyl independently from each other,
R17 is -(C1-C6)-alkyl; and its pharmaceutically
acceptable salts.

EFFECT: possible application in effecting
blood coagulation, inflammation reaction or
fibrinolysis, or in treatment and prophylactics
of diseases caused by Xa factor, eg
cardiovascular disorders, thromboembolic diseases
or restenosis.

11 cl, 1 tbl, 15 ex
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RU 2 330 853 C2

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I:

ãäå R0; R1; R2; R3; Q; V, G è M èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå íèæå. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I
ïðåäñòàâë þò ñîáîé öåííûå ôàðìàêîëîãè÷åñêè àêòèâíûå ñîåäèíåíè . Îíè ïðî âë þò
ñèëüíûé àíòèòðîìáîòè÷åñêèé ýôôåêò è ïîäõîä ò, íàïðèìåð, äë  ëå÷åíè  è ïðîôèëàêòèêè
ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûõ ðàññòðîéñòâ, ïîäîáíûõ òðîìáîýìáîëè÷åñêèì çàáîëåâàíè ì èëè
ðåñòåíîçàì. Îíè ïðåäñòàâë þò ñîáîé îáðàòèìî äåéñòâóþùèå èíãèáèòîðû ôåðìåíòîâ
ñâåðòûâàíè  êðîâè ôàêòîðà Xa (FXa) è/èëè ôàêòîðà VIIa (FVIIA), è ìîãóò â öåëîì
ïðèìåí òüñ  ïðè ñîñòî íè õ, ïðè êîòîðûõ ïðèñóòñòâóåò íåæåëàòåëüíà  àêòèâíîñòü ôàêòîðà
Xa è/èëè ôàêòîðà VIIa, èëè äë  ëå÷åíè  èëè ïðåäîòâðàùåíè  êîòîðûõ ïðåäïîëàãàåòñ 
èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà Xa è/èëè ôàêòîðà VIIa. Èçîáðåòåíèå, êðîìå òîãî, îòíîñèòñ  ê
ñïîñîáàì ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, èõ ïðèìåíåíèþ, â ÷àñòíîñòè, â êà÷åñòâå
àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ â ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâàõ è ê ôàðìàöåâòè÷åñêèì ïðåïàðàòàì,
âêëþ÷àþùèì èõ.

Íîðìàëüíûé ãåìîñòàç  âë åòñ  ðåçóëüòàòîì ñëîæíîãî áàëàíñà ìåæäó ïðîöåññîì
èíèöèàöèè, îáðàçîâàíè  òðîìáà è ðàñòâîðåíè  òðîìáà. Ñëîæíûå âçàèìîäåéñòâè  ìåæäó
êëåòêàìè êðîâè, ñïåöèôè÷åñêèìè áåëêàìè ïëàçìû è ñîñóäèñòîé ïîâåðõíîñòüþ
ïîääåðæèâàþò òåêó÷åñòü êðîâè äî òåõ ïîð, ïîêà íå ïðîèñõîäèò ïîâðåæäåíèå è ïîòåð 
êðîâè (ÅÐ-À-987274). Ìíîãèå ñóùåñòâåííûå ïàòîëîãè÷åñêèå ñîñòî íè  ñâ çàíû ñ
àíîìàëüíûì ãåìîñòàçîì. Íàïðèìåð, ëîêàëüíîå ôîðìèðîâàíèå òðîìáà âñëåäñòâèå ðàçðûâà
àòåðîñêëåðîòè÷åñêîé áë øêè  âë åòñ  îñíîâíîé ïðè÷èíîé îñòðîãî èíôàðêòà ìèîêàðäà è
íåñòàáèëüíîé ñòåíîêàðäèè. Ëå÷åíèå îêêëþçèâíîãî êîðîíàðíîãî òðîìáà ëèáî
òðîìáîëèòè÷åñêîé òåðàïèåé, ëèáî ÷ðåñêîæíîé àíãèîïëàñòèêîé ìîæåò ñîïðîâîæäàòüñ 
îñòðûì òðîìáîòè÷åñêèì ïîâòîðíûì çàêðûòèåì ïîðàæåííîãî ñîñóäà.

Ñîõðàí åòñ  ïîòðåáíîñòü â áåçîïàñíûõ è ýôôåêòèâíûõ àíòèêîàãóë íòàõ äë 
îãðàíè÷åíè  èëè ïðåäîòâðàùåíè  îáðàçîâàíè  òðîìáà. Íàèáîëåå æåëàòåëüíî ñîçäàòü
ñðåäñòâà, êîòîðûå èíãèáèðóþò ñâåðòûâàíèå, íå îêàçûâà  ïð ìîãî èíãèáèðóþùåãî äåéñòâè 
íà òðîìáèí, íî ïóòåì èíãèáèðîâàíè  äðóãèõ ñòàäèé â êàñêàäå ñâåðòûâàåìîñòè, ïîäîáíûõ
àêòèâíîñòè ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa. Â íàñòî ùåå âðåì  ñ÷èòàåòñ , ÷òî èíãèáèòîðû
ôàêòîðà Õà ñâ çàíû ñ áîëåå íèçêèì ðèñêîì êðîâîòå÷åíè , ÷åì èíãèáèòîðû òðîìáèíà
(A.E.P.Adang & J.B.M.Rewinkel, Drugs of the Future 2000, 25, 369-383).

Ñïåöèôè÷íûå äë  ôàêòîðà Õà èíãèáèòîðû ñâåðòûâàíè  êðîâè ñ íèçêîé ìîëåêóë ðíîé
ìàññîé, êîòîðûå ýôôåêòèâíû, íî íå âûçûâàþò íåæåëàòåëüíûå ïîáî÷íûå ýôôåêòû, áûëè
îïèñàíû, íàïðèìåð, â äîêóìåíòå WO-A-95/29189. Îäíàêî êðîìå ýôôåêòèâíîñòè â êà÷åñòâå
ñïåöèôè÷íîãî äë  ôàêòîðà Õà èíãèáèòîðà ñâåðòûâàíè  êðîâè, æåëàòåëüíî, ÷òîáû òàêèå
èíãèáèòîðû òàêæå èìåëè äîïîëíèòåëüíûå ïðåèìóùåñòâåííûå ñâîéñòâà, íàïðèìåð
óñòîé÷èâîñòü â ïëàçìå è ïå÷åíè è èçáèðàòåëüíîñòü, ïî ñðàâíåíèþ ñ äðóãèìè ïðîòåàçàìè
ñåðèíà, èíãèáèðîâàíèå êîòîðûõ íå ïðåäïîëàãàåòñ , òàêèìè êàê òðîìáèí. Ñîõðàí åòñ 
ïîòðåáíîñòü â äîïîëíèòåëüíûõ ñïåöèôè÷íûõ äë  ôàêòîðà Õà èíãèáèòîðàõ ñâåðòûâàíè 
êðîâè ñ íèçêîé ìîëåêóë ðíîé ìàññîé, êîòîðûå ýôôåêòèâíû, à òàêæå èìåþò óêàçàííûå
âûøå ïðåèìóùåñòâà.

Ñïåöèôè÷íîå èíãèáèðîâàíèå êàòàëèòè÷åñêîãî êîìïëåêñà ôàêòîðà VIIa/òêàíåâîãî
ôàêòîðà ñ èñïîëüçîâàíèåì ìîíîêëîíàëüíûõ àíòèòåë (WO-A-92/06711) èëè áåëêà, òàêîãî êàê
ôàêòîð VIIa, èíàêòèâèðîâàííîãî õëîðìåòèëêåòîíîì (WO-A-96/12800, WO-A-97/47651),
ïðåäñòàâë åò ñîáîé êðàéíå ýôôåêòèâíîå ñðåäñòâî áîðüáû ñ îáðàçîâàíèåì òðîìáà,
âûçâàííûì îñòðûì ïîâðåæäåíèåì àðòåðèé èëè ñ òðîìáîòè÷åñêèìè îñëîæíåíè ìè,
ñâ çàííûìè ñ áàêòåðèàëüíîé ñåïòèöåìèåé. Èìååòñ  òàêæå ýêñïåðèìåíòàëüíîå
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äîêàçàòåëüñòâî, ñâèäåòåëüñòâóþùåå î òîì, ÷òî èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà VIIa/òêàíåâîãî
ôàêòîðà èíãèáèðóåò ðåñòåíîç ïîñëå áàëëîííîé àíãèîïëàñòèêè. Èññëåäîâàíè 
êðîâîòå÷åíè , ïðîâîäèìûå ó áàáóèíîâ, óêàçûâàþò íà òî, ÷òî èíãèáèðîâàíèå êîìïëåêñà
ôàêòîðà VIIa/òêàíåâîãî ôàêòîðà èìååò ñàìûé øèðîêèé äèàïàçîí áåçîïàñíîñòè â îòíîøåíèè
òåðàïåâòè÷åñêîé ýôôåêòèâíîñòè è ðèñêà êðîâîòå÷åíè  ëþáîãî èñïûòàííîãî ïîäõîäà ñ
èñïîëüçîâàíèåì àíòèêîàãóë íòîâ, âêëþ÷à  èíãèáèðîâàíèå òðîìáèíà, òðîìáîöèòîâ è
ôàêòîðà Õà. Îïðåäåëåííûå èíãèáèòîðû ôàêòîðà VIIa áûëè óæå îïèñàíû. Â äîêóìåíòå ÅÐ-
À-987274, íàïðèìåð, ðàñêðûâàþòñ  ñîåäèíåíè , ñîäåðæàùèå òðèïåïòèäíóþ åäèíèöó,
êîòîðûå èíãèáèðóþò ôàêòîð VIIa. Îäíàêî ïðîôèëü ñâîéñòâ ýòèõ ñîåäèíåíèé åùå íå
èäåàëåí, è ñîõðàí åòñ  ïîòðåáíîñòü â äàëüíåéøèõ èìåþùèõ íèçêóþ ìîëåêóë ðíóþ ìàññó
èíãèáèòîðàõ ñâåðòûâàåìîñòè êðîâè, èíãèáðóþùèõ ôàêòîð VIIa.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå óäîâëåòâîð åò ýòèì ïîòðåáíîñò ì ïðåäîñòàâëåíèåì íîâûõ
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå ïðî âë þò áîëåå âûñîêóþ èíãèáèðóþùóþ àêòèâíîñòü â
îòíîøåíèè ôàêòîðà Õà/ôàêòîðà VIIa è ïðåäñòàâë þò ñîáîé áëàãîïðè òíûå ñðåäñòâà ñ
âûñîêîé áèîëîãè÷åñêîé äîñòóïíîñòüþ.

(1) Òàêèì îáðàçîì, íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I,

ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë  âë åòñ  ìîíî-, äè-

èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,
2) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 4-15-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç

ãðóïïû áåíçèìèäàçîëèëà, 1,3-áåíçîäèîêñîëèëà, áåíçîôóðàíèëà, áåíçîêñàçîëèëà,
áåíçîòèàçîëèëà, áåíçîòèîôåíèëà, öèííîëèíèëà, õðîìàíèëà, èíäàçîëèëà, èíäîëèëà,
èçîõðîìàíèëà, èçîèíäîëèëà, èçîõèíîëèíèëà, ôåíèëïèðèäèëà, ôòàëàçèíèëà, ïòåðèäèíèëà,
ïóðèíèëà, ïèðèäèëà, ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîïèðèäèíèëà, ïèðèäîïèðèìèäèíèëà,
ïèðèìèäèíèëà, õèíàçîëèíèëà, õèíîëèëà, õèíîêñàëèíèëà èëè 1,4,5,6-
òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, èëè

3) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 4-15-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, ñîäåðæàùèé 1, 2, 3
èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë
 âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,
è êîòîðûé  âë åòñ  äîïîëíèòåëüíî çàìåùåííûì ìîíîöèêëè÷åñêèì èëè áèöèêëè÷åñêèì 4-
15-÷ëåííûì ãåòåðîöèêëèëîì, ñîäåðæàùèì 1, 2, 3 èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà,
ñåðû èëè êèñëîðîäà, ãäå

ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî
äðóã îò äðóãà, R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ãàëîãåí,
2) -NO2,
3) -CN,
4) -C(O)-NH2,
5) -OH,
6) -NH2,
7) -O-CF3

8) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë  âë åòñ  ìîíî-, äè-
èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà ãàëîãåíîì èëè -O-(C1-C8)-àëêèëîì,

9) -(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
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òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, NH2, -ÎÍ èëè ìåòîêñèîñòàòêîì,
10) -O-(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, NH2, -ÎÍ èëè ìåòîêñèîñòàòêîì,
11) -SO2-CH3 èëè
12) -SO2-CF3,
ïðè óñëîâèè, ÷òî R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí èç ãàëîãåíà, -C(O)-NH2

èëè -O-(C1-C8)-àëêèëüíîãî îñòàòêà, åñëè R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè
áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë,

ïîäñòðóêòóðà

â ôîðìóëå I ïðåäñòàâë åò ñîáîé
4-8-÷ëåííóþ íàñûùåííóþ, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííóþ èëè àðîìàòè÷åñêóþ öèêëè÷åñêóþ

ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 0, 1, 2, 3 èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû èëè
êèñëîðîäà, íåçàìåùåííóþ èëè çàìåùåííóþ 1, 2, 3, 4, 5 èëè 6 R3, èëè çàìåùåííóþ 1 èëè
2 =Î, ïðè óñëîâèè, ÷òî óêàçàííà  öèêëè÷åñêà  ãðóïïà íå  âë åòñ  ôåíèëüíûì îñòàòêîì,

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(C0-C2)-àëêèëåí-C(O)-NR10-, -NR10-C(O)-
NR10-, -NR10-C(O)-, -SO2-, -(C1-C6)-àëêèëåí, -(CH2)m-NR10-C(O)-
NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-(CH2)n-, -(CH2)m-S-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-

(CH2)n-, -(CH2)m-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-SO2-NR10-(CH2)n

-, -(CH2)m-CH(OH)-(CH2)n-, -(CH2)m-O-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(C2-C3)-àëêèëåí-O-(C0-C3)-
àëêèëåí, -(C2-C3)-àëêèëåí-S(O)-, -(C2-C3)-àëêèëåí-S(O)2-, -(CH2)m-NR10-C(O)-Î-
(CH2)n-, -(C2-C3)-àëêèëåí-S(O)2-NH-(R10)-, -(C2-C3)-àëêèëåí-N-(R10)- èëè -(C0-C3)-àëêèëåí-
C(O)-O-(CH2)m-,

ãäå R10 èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå íèæå, è n è m íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà
 âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è ïðåäñòàâë þò ñîáîé öåëûå ÷èñëà 0, 1, 2, 3, 4, 5
èëè 6, ãäå àëêèëåíîâûå îñòàòêè, êîòîðûå îáðàçîâàíû -(CH2)m- èëè -(CH2)n-,  âë þòñ 
íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà
ãàëîãåíîì, -NH2 èëè -ÎÍ; èëè -(C3-C6)-öèêëîàëêèëåíîì, ãäå öèêëîàëêèëåí  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà,
ãàëîãåíîì, -NH2 èëè -ÎÍ;

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì 1-3 ðàçà R13; -(C1-C3)-àëêèëåí-C(O)-NH-R0, -(C1-C3)-
àëêèëåí-C(O)-O-R10, ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë
 âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, ãäå R8 èìååò
çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå; ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 4-15-÷ëåííûé
ãåòåðîöèêëèë, ñîäåðæàùèé 1, 2, 3 èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû èëè
êèñëîðîäà; -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)-(C1-C4)-àëêèë, -(C1-C3)-àëêèëåí-
S(O)2-(C1-C3)-àëêèë, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)2-N(R4')-R5', -(C1-C3)-àëêèëåí-O-(C1-C4)-
àëêèë, -(C0-C3)-àëêèëåí-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, èëè -(C0-C3)-àëêèëåí-het, ãäå het
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 3-7-÷ëåííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ñîäåðæàùèé äî 1, 2, 3 èëè 4
ãåòåðîàòîìîâ, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé
îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, R14,

R4'è R5' íåçàâèñèìû äðóã îò äðóãà è  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è
ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè -(C1-C4)-àëêèë,

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü èëè -(C1-C4)-àëêèëåí, èëè
R1 è R3 âìåñòå ñ àòîìàìè, ñ êîòîðûìè îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâàòü 6-8-÷ëåííóþ

öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 1, 2, 3 èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû
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èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííà  öèêëè÷åñêà  ãðóïïà  âë åòñ  íåçàìåùåííîé èëè ìîíî-, äè-
èëè òðèçàìåùåííîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

R1-N-R2-V ìîãóò îáðàçîâàòü 4-7-÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 1, 2, 3 èëè
4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííà  öèêëè÷åñêà 
ãðóïïà  âë åòñ  íåçàìåùåííîé èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííîé, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, åùå îäíèì R14,

R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, -OH, =O, -(C1-C8)-àëêèë, -(C1-C4)-àëêîêñè, -NO2-, -C(O)-
OH-, -CN, -NH2, -C(O)-O-(C1-C4)-àëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-(C1-C4)-àëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-
SO2-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-N(R18)-R21, -C(O)-NH-(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-
N-[(C1-C8)-àëêèë]2, NR18-C(O)-NH-(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-NH2, -S-R18, èëè NR18-C(O)-NH-
[(C1-C8)-àëêèë]2,

ãäå R18 è R21 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, àòîì âîäîðîäà, -(C1-C3)-
ïåðôòîðàëêèë èëè -(C1-C6)-àëêèë,

V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) 3-7-÷ëåííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ñîäåðæàùèé 1-4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà,

ñåðû èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè
ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

2) 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

3) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 4-15-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, ãäå óêàçàííûé
ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî
äðóã îò äðóãà, R14,

G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(CH2)m-NR10-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-CH(OH)-
(CH2)n-, -(CH2)m-, -(CH2)m-O-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(CH2)-
SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-

(CH2)n-, -(CH2)-S-

(CH2)n-, -(CH2)m-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-, -(CH2)m-O-C(O)-

NR10-(CH2)n- èëè -(CH2)m-NR10-C(O)-O-(CH2)n-,
n è m íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è ïðåäñòàâë þò

ñîáîé öåëûå ÷èñëà 0, 1, 2, 3, 4, 5 èëè 6,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,
3) -C(O)-N(R11)-R12,
4) -(CH2)m-NR10,
5) 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,
6) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 4-15-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë

 âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, R14,

7) -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííûé öèêëîàëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-,
äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

8) 3-7-÷ëåííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ñîäåðæàùèé 1, 2, 3 èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ
èç àçîòà, ñåðû èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì
èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, ãäå R14 èìååò
çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) ãàëîãåí,
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3) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå óêàçàííûé àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,

4) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
5) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
6) -(C0-C4)-àëêèëåí-O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
à) àòîì âîäîðîäà,
b) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
ñ) -CF3 èëè
d) -CHF2,
7) -NO2,
8) -CN,
9) -SOs-R

11, ãäå s ðàâíî 1 èëè 2,
10) -SOt-N(R11)-R12, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
11) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
12) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-R11,
13) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-N(R11)-R12,
14) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R12,
15) -NR10-SO2-R

10,
16) -S-R10,
17) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-(C1-C4)-àëêèë,
18) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17,
19) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-O-(C1-C6)-àëêèë,
20) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-O-R17,
21) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C6-C14)-àðèë, ãäå àðèë  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
22) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì

èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
23) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå öèêëîàëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè

ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
24) -(C0-C4)-àëêèëåí-het, ãäå het  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
25) -(C0-C3)-àëêèëåí-O-CH2-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí-CH2-O-(C0-C4)-àëêèë,
26) -SOw-N(R11)-R13, ãäå w ðàâíî 1 èëè 2,
27) -(C0-C4)-àëêèëåí-C(O)-N(R11)-R13,
28) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R13, èëè
29) îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 
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ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë, èëè
åñëè 2 îñòàòêà -OR19 ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì àòîìàì, îíè ìîãóò îáðàçîâûâàòü âìåñòå

ñ àòîìàìè, ê êîòîðûì îíè ïðèñîåäèíåíû, 5- èëè 6-÷ëåííîå êîëüöî, êîòîðîå  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî 4 R13,

R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è
ïðåäñòàâë þò ñîáîé

1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C6)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
3) -(C0-C6)-àëêèë-(C3-C6)-öèêëîàëêèë,
4) -SOt-R

10, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
5) -(C0-C6)-àëêèë-(C6-C14)-àðèë, ãäå àëêèë è àðèë íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ 

íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè R13,
6) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
7) -O-R17, èëè
8) -(C0-C6)-àëêèë-(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå àëêèë è ãåòåðîöèêëèë èìåþò çíà÷åíè ,

îïðåäåëåííûå âûøå, è  âë þòñ  íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè-
èëè òðèçàìåùåííûìè R13, èëè

R11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, îáðàçóþò 4-7-÷ëåííîå
ìîíîöèêëè÷åñêîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî êîòîðîå, â äîïîëíåíèå ê àòîìó àçîòà, ìîæåò
ñîäåðæàòü 1 èëè 2 îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç
êèñëîðîäà, ñåðû è àçîòû; ãäå óêàçàííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,

R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, -NO2, -CN, =O, -OH, -CF3, -C(O)-O-R10, -C(O)-N-
(R10)-R20, -N(R10)-R20, -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C0-C3)-àëêèëåí-O-R10, -Si-(CH3)3, -N(R10)-
S(O)u-R10, ãäå u ðàâíî 1 èëè 2, -S-R10, -SOr-R

10, ãäå r ðàâíî 1 èëè 2, -S(O)v-N(R10)- R20, ãäå

v ðàâíî 1 èëè 2, -C(O)-R10, -(C1-C8)-àëêèë, -(C1-C8)-àëêîêñè, ôåíèë, ôåíèëîêñè-, O-
CF3, -(C0-C4)-àëêèë-C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17, -(C1-C4)-àëêîêñèôåíèë, -(C0-C4)-àëêèë-

C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17, -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë, -O-R15, -NH-C(O)-NH-R10, -NH-C(O)-
O-R10, èëè îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 
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ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(C1-C6)-

àëêèë, -(C0-C4)-àëêèë-ÎÍ, -(C0-C4)-àëêèë-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

R15 è R16 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(C1-C6)-àëêèë, èëè
âìåñòå ñ àòîìîì óãëåðîäà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâûâàòü 3-6-÷ëåííîå
êàðáîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, êîòîðîå  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî
3 R10, è

R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(C1-C6)-àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-ÎÍ, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C6)-
àëêèë, -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C8)-àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-
àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííîå öèêëîàëêèëüíîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì
èëè çàìåùåííûì 1, 2 èëè 3 -ÎÍ,

-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè R10,
âî âñåõ åãî ñòåðåîèçîìåðíûõ ôîðìàõ â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è åãî ôèçèîëîãè÷åñêè

ïðèåìëåìûå ñîëè.
(2) Òàêèì îáðàçîì, íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I, ãäå
R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, âûáðàííûé èç ôåíèëà,

íàôòèëà, áèôåíèëèëà, àíòðèëà èëè ôëóîðåíèëà, ãäå àðèë  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8.

2) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç áåíçèìèäàçîëèëà, 1,3-áåíçîäèîêñîëèëà, áåíçîôóðàíèëà,
áåíçîêñàçîëèëà, áåíçîòèàçîëèëà, áåíçîòèîôåíèëà, öèííîëèíèëà, õðîìàíèëà, èíäàçîëèëà,
èíäîëèëà, èçîõðîìàíèëà, èçîèíäîëèëà, èçîõèíîëèíèëà, ôåíèëïèðèäèëà, ôòàëàçèíèëà,
ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà, ïèðèäèëà, ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîïèðèäèíèëà,
ïèðèäîïèðèìèäèíèëà, ïèðèìèäèíèëà, õèíàçîëèíèëà, õèíîëèëà, õèíîêñàëèíèëà èëè 1,4,5,6-
òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-,
äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, èëè

3) ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë âûáðàí èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç àêðèäèíèëà,
àçàáåíçèìèäàçîëèëà, àçàñïèðîäåêàíèëà, àçåïèíèëà, àçåòèäèíèëà, àçèðèäèíèëà,
áåíçèìèäàçîëèëà, áåíçîôóðàíèëà, áåíçîòèîôóðàíèëà, áåíçîòèîôåíèëà, áåíçîêñàçîëèëà,
áåíçòèàçîëèëà, áåíçòðèàçîëèëà, áåíçòåòðàçîëèëà, áåíçèçîêñàçîëèëà, áåíçèçîòèàçîëèëà,
êàðáàçîëèëà, 4àÍ-êàðáàçîëèëà, êàðáîëèíèëà, õðîìàíèëà, õðîìåíèëà, öèííîëèíèëà,
äåêàãèäðîõèíîëèíèëà, 4,5-äèãèäðîîêñàçîëèíèëà, äèîêñàçîëèëà, äèîêñàçèíèëà, 1,3-
äèîêñîëàíèëà, 1,3-äèîêñîëåíèëà, 6Í-1,5,2-äèòèàçèíèëà, äèãèäðîôòîð[2,3-b]-
òåòðàãèäðîôóðàíèëà, ôóðàíèëà, ôóðàçàíèëà, èìèäàçîëèäèíèëà, èìèäàçîëèíèëà,
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èìèäàçîëèëà, 1Í-èíäàçîëèëà, èíäîëèíèëà, èíäîëèçèíèëà, èíäîëèëà, 3Í-èíäîëèëà,
èçîáåíçîôóðàíèëà, èçîõðîìàíèëà, èçîèíäàçîëèëà, èçîèíäîëèíèëà, èçîèíäîëèëà,
èçîõèíîëèíèëà, èçîòèàçîëèëà, èçîòèàçîëèäèíèëà, èçîòèàçîëèíèëà, èçîêñàçîëèëà,
èçîêñàçîëèíèëà, èçîêñàçîëèäèíèëà, 2-èçîêñàçîëèíèëà, êåòîïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíèëà,
íàôòèðèäèíèëà, îêòàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, îêñàäèàçîëèëà, 1,2,3-îêñàäèàçîëèëà, 1,2,4-
îêñàäèàçîëèëà, 1,2,5-îêñàäèàçîëèëà, 1,3,4-îêñàäèàçîëèëà, 1,2-îêñàòèåïàíèëà, 1,2-
îêñàòèîëàíèëà, 1,4-îêñàçåïàíèëà, 1,2-îêñàçèíèëà, 1,3-îêñàçèíèëà, 1,4-îêñàçèíèëà,
îêñàçîëèäèíèëà, îêñàçîëèíèëà, îêñàçîëèëà, ôåíàíòðèäèíèëà, ôåíàíòðîëèíèëà,
ôåíàçèíèëà, ôåíîòèàçèíèëà, ôåíîêñàòèèíèëà, ôåíîêñàçèíèëà, ôòàëàçèíèëà,
ïèïåðàçèíèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà, ïèðàíèëà, ïèðàçèíèëà,
ïèðàçîëèäèíèëà, ïèðàçîëèíèëà, ïèðàçîëèëà, ïèðèäàçèíèëà, ïèðèäîîêñàçîëèëà,
ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîòèàçîëèëà, ïèðèäèëà, ïèðèìèäèíèëà, ïèððîëèäèíèëà,
ïèððîëèäèíîíèëà, ïèððîëèíèëà, 2Í-ïèððîëèëà, ïèððîëèëà, õèíàçîëèíèëà, õèíîëèíèëà, 4Í-
õèíîëèçèíèëà, õèíîêñàëèíèëà, õèíóêëèäèíèëà, òåòðàãèäðîôóðàíèëà,
òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, òåòðàãèäðîõèíîëèíèëà, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà,
òåòðàãèäðîïèðèäèíèëà, òåòðàãèäðîòèîôåíèëà, òåòðàçèíèëà, òåòðàçîëèëà, 6Í-1,2,5-
òèàäèàçèíèëà, 1,2,3-òèàäèàçîëèëà, 1,2,4-òèàäèàçîëèëà, 1,2,5-òèàäèàçîëèëà, 1,3,4-
òèàäèàçîëèëà, òèàíòðåíèëà, 1,2-òèàçèíèëà, 1,3-òèàçèíèëà, 1,4-òèàçèíèëà, 1,3-
òèàçîëèëà, òèàçîëèëà, òèàçîëèäèíèëà, òèàçîëèíèëà, òèåíèëà, òèåòàíèëà, òèåíîòèàçîëèëà,
òèåíîîêñàçîëèëà, òèåíîèìèäàçîëèëà, òèåòàíèëà, òèîìîðôîëèíèëà, òèîôåíîëèëà,
òèîôåíèëà, òèîïèðàíèëà, 1,2,3-òðèàçèíèëà, 1,2,4-òðèàçèíèëà, 1,3,5-òðèàçèíèëà, 1,2,3-
òðèàçîëèëà, 1,2,4-òðèàçîëèëà, 1,2,5-òðèàçîëèëà, 1,3,4-òðèàçîëèëà è êñàíòåíèëà,

ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, è

êîòîðûé äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ãåòåðîöèêëèëîì, âûáðàííûì èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
àêðèäèíèëà, àçàáåíçèìèäàçîëèëà, àçàñïèðîäåêàíèëà, àçåïèíèëà, àçåòèäèíèëà,
àçèðèäèíèëà, áåíçèìèäàçîëèëà, áåíçîôóðàíèëà, áåíçîòèîôóðàíèëà, áåíçîòèîôåíèëà,
áåíçîêñàçîëèëà, áåíçòèàçîëèëà, áåíçòðèàçîëèëà, áåíçòåòðàçîëèëà, áåíçèçîêñàçîëèëà,
áåíçèçîòèàçîëèëà, êàðáàçîëèëà, 4àÍ-êàðáàçîëèëà, êàðáîëèíèëà, õðîìàíèëà, õðîìåíèëà,
öèííîëèíèëà, äåêàãèäðîõèíîëèíèëà, 4,5-äèãèäðîîêñàçîëèíèëà, äèîêñàçîëèëà,
äèîêñàçèíèëà, 1,3-äèîêñîëàíèëà, 1,3-äèîêñîëåíèëà, 6Í-1,5,2-äèòèàçèíèëà, äèãèäðîôòîð
[2,3-b]-òåòðàãèäðîôóðàíèëà, ôóðàíèëà, ôóðàçàíèëà, èìèäàçîëèäèíèëà, èìèäàçîëèíèëà,
èìèäàçîëèëà, 1Í-èíäàçîëèëà, èíäîëèíèëà, èíäîëèçèíèëà, èíäîëèëà, 3Í-èíäîëèëà,
èçîáåíçîôóðàíèëà, èçîõðîìàíèëà, èçîèíäàçîëèëà, èçîèíäîëèíèëà, èçîèíäîëèëà,
èçîõèíîëèíèëà, èçîòèàçîëèëà, èçîòèàçîëèäèíèëà, èçîòèàçîëèíèëà, èçîêñàçîëèëà,
èçîêñàçîëèíèëà, èçîêñàçîëèäèíèëà, 2-èçîêñàçîëèíèëà, êåòîïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíèëà,
íàôòèðèäèíèëà, îêòàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, îêñàäèàçîëèëà, 1,2,3-îêñàäèàçîëèëà, 1,2,4-
îêñàäèàçîëèëà, 1,2,5-îêñàäèàçîëèëà, 1,3,4-îêñàäèàçîëèëà, 1,2-îêñàòèåïàíèëà, 1,2-
îêñàòèîëàíèëà, 1,4-îêñàçåïàíèëà, 1,2-îêñàçèíèëà, 1,3-îêñàçèíèëà, 1,4-îêñàçèíèëà,
îêñàçîëèäèíèëà, îêñàçîëèíèëà, îêñàçîëèëà, ôåíàíòðèäèíèëà, ôåíàíòðîëèíèëà,
ôåíàçèíèëà, ôåíîòèàçèíèëà, ôåíîêñàòèèíèëà, ôåíîêñàçèíèëà, ôòàëàçèíèëà,
ïèïåðàçèíèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà, ïèðàíèëà, ïèðàçèíèëà,
ïèðàçîëèäèíèëà, ïèðàçîëèíèëà, ïèðàçîëèëà, ïèðèäàçèíèëà, ïèðèäîîêñàçîëèëà,
ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîòèàçîëèëà, ïèðèäèëà, ïèðèìèäèíèëà, ïèððîëèäèíèëà,
ïèððîëèäèíîíèëà, ïèððîëèíèëà, 2Í-ïèððîëèëà, ïèððîëèëà, õèíàçîëèíèëà, õèíîëèíèëà, 4Í-
õèíîëèçèíèëà, õèíîêñàëèíèëà, õèíóêëèäèíèëà, òåòðàãèäðîôóðàíèëà,
òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, òåòðàãèäðîõèíîëèíèëà, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà,
òåòðàãèäðîïèðèäèíèëà, òåòðàãèäðîòèîôåíèëà, òåòðàçèíèëà, òåòðàçîëèëà, 6Í-1,2,5-
òèàäèàçèíèëà, 1,2,3-òèàäèàçîëèëà, 1,2,4-òèàäèàçîëèëà, 1,2,5-òèàäèàçîëèëà, 1,3,4-
òèàäèàçîëèëà, òèàíòðåíèëà, 1,2-òèàçèíèëà, 1,3-òèàçèíèëà, 1,4-òèàçèíèëà, 1,3-
òèàçîëèëà, òèàçîëèëà, òèàçîëèäèíèëà, òèàçîëèíèëà, òèåíèëà, òèåòàíèëà, òèåíîòèàçîëèëà,
òèåíîîêñàçîëèëà, òèåíîèìèäàçîëèëà, òèåòàíèëà, òèîìîðôîëèíèëà, òèîôåíîëèëà,
òèîôåíèëà, òèîïèðàíèëà, 1,2,3-òðèàçèíèëà, 1,2,4-òðèàçèíèëà, 1,3,5-òðèàçèíèëà, 1,2,3-
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òðèàçîëèëà, 1,2,4-òðèàçîëèëà, 1,2,5-òðèàçîèëà, 1,3,4-òðèàçîëèëà è êñàíòåíèëà,
ãäå ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,
R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ãàëîãåí,
2) -NO2,
3) -CN,
4) -C(O)-NH2,
5) -OH,
6) -NH2,
7) -O-CF3,
8) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë èìååò çíà÷åíè ,

îïðåäåëåííûå âûøå, è àðèë  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, ãàëîãåíîì èëè -Î-(C1-C8)-àëêèëîì,

9) -(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, NH2, -OH èëè ìåòîêñèîñòàòêîì, èëè

10) -Î-(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, NH2, -OH èëè ìåòîêñèîñòàòêîì,

11) -SO2-CH3 èëè
12) -SO2-CF3,
ïðè óñëîâèè, ÷òî R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí èç ãàëîãåíîâ, -C(O)-NH2

èëè -Î-(Ñ1-Ñ8)-àëêèëüíîãî îñòàòêà, åñëè R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè
áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå,

ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
àçåòèäèíà, àçåòèíà, àçîêàíà, àçîêàí-2-îíà, öèêëîáóòèëà, öèêëîîêòàíà, öèêëîîêòåíà,
öèêëîïåíòèëà, öèêëîãåêñèëà, öèêëîãåïòèëà, öèêëîîêòèëà, 1,4-äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà,
1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, [1,4]äèàçîêàíà, [1,2]äèàçîêàí-3-îíà, [1,3]äèàçîêàí-2-
îíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, äèîêñîëà, 1,3-äèîêñîëåíà, 1,3-äèîêñîëàíà, ôóðàíà,
èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà,
èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà,
1,2-îêñàòèåïàíà, 1,2-îêñàòèîëàíà, 1,2-îêñàçèíà, 1,3-îêñàçèíà, 1,4-îêñàçèíà, îêñàçîëà,
[1,4]îêñàçîêàíà, [1,3]îêñàçîêàí-2-îíà, îêñåòàíà, îêñîêàíà, îêñîêàí-2-îíà, ïèïåðàçèíà,
ïèïåðèäèíà, ïèðàíà, ïèðàçèíà, ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà,
ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà, 5,6,7,8-
òåòðàãèäðî-1Í-àçîöèí-2-îíà, òåòðàãèäðîôóðàíà, òåòðàãèäðîïèðàíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà,
òåòðàçèíà, òèàäèàçèíà, òèàäèàçîëà, 1,2-òèàçèíà, 1,3-òèàçèíà, 1,4-òèàçèíà, 1,3-
òèàçîëà, òèàçîëà, òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà, òèåòàíà, òèîêàíà, òèîêàí-1,1-äèîêñèäà,
òèîêàí-1-îêñèäà, òèîêàí-2-îíà, òèîìîðôîëèíà, òèîôåíà, òèîïèðàíà, 1,2,3-òðèàçèíà,
1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, è  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî 6 R3, èëè çàìåùåííûì 1 èëè 2 =Î,

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(C0-C2)-àëêèëåí-C(O)-NR10-, -NR10-C(O)-
NR10-, -NR10-C(O)-, -SO2-, -(C1-C6)-àëêèëåí, -(CH2)m-NR10-C(O)-
NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-(CH2)n-, -(CH2)m-S-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-

(CH2)n-, -(CH2)m-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-SO2-NR10-(CH2)n

-, -(CH2)m-CH(OH)-(CH2)n-, -(CH2)m-O-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(C2-C3)-àëêèëåí-O-(C0-C3)-
àëêèëåí, -(C2-C3)-àëêèëåí-S(O)-, -(C2-C3)-àëêèëåí-S(O)2-, -(CH2)m-NR10-C(O)-Î-
(CH2)n-, -(C2-C3)-àëêèëåí-S(O)2-NH-(R10)-, -(C2-C3)-àëêèëåí-N-(R10)- èëè -(C0-C3)-àëêèëåí-
C(O)-O-,

ãäå R10 èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå íèæå, è ãäå n è m íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà
 âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è ïðåäñòàâë þò ñîáîé öåëûå ÷èñëà 0, 1, 2, 3, 4, 5
èëè 6, ãäå àëêèëåíîâûå îñòàòêè, îáðàçîâàííûå -(CH2)m- èëè -(CH2)n-,  âë þòñ 
íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà
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ãàëîãåíîì, -NH2 èëè -ÎÍ; èëè -(C3-C6)-öèêëîàëêèëåíîì, ãäå öèêëîàëêèëåí  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà,
ãàëîãåíîì, -NH2 èëè -ÎÍ;

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì 1-3 ðàçà R13; -(C1-C3)-àëêèëåí-C(O)-NH-R0, -(C1-C3)-
àëêèëåí-C(O)-O-R15, àðèë, âûáðàííûé èç ôåíèëà, íàôòèëà, áèôåíèëèëà, àíòðèëà èëè
ôëóîðåíèëà, ãäå àðèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, ãäå R8 èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå;

ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 4-15-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, êîòîðûé èìååò
çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå;

-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)-(C1-C4)-àëêèë, -(C1-C3)-àëêèëåí-
S(O)2-(C1-C3)-àëêèë, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)2-N(R4')-R5', -(C1-C3)-àëêèëåí-O-(C1-C4)-
àëêèë, -(C0-C3)-àëêèëåí-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, èëè -(C0-C3)-àëêèëåí-het, ãäå het
ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç àçåïèíà, àçåòèäèíà, àçèðèäèíà, àçèðèíà, 1,4-
äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, äèàçèðèäèíà, äèàçèðèíà,
äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, äèîêñîëà, 1,3-äèîêñîëåíà, 1,3-äèîêñîëàíà, ôóðàíà, èìèäàçîëà,
èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà, èçîêñàçîëà,
èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, 1,4-
îêñàçåïàíà, 1,2-îêñàòèåïàíà, 1,2-îêñàòèîëàíà, 1,2-îêñàçèíà, 1,3-îêñàçèíà, 1,4-
îêñàçèíà, îêñàçîëà, îêñàçèðèäèíà, îêñèðàíà, ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèðàíà, ïèðàçèíà,
ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëà,
ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà,
òèàäèàçèíà, òèàäèàçîëà, 1,2-òèàçèíà, 1,3-òèàçèíà, 1,4-òèàçèíà, 1,3-òèàçîëà, òèàçîëà,
òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà, òèåíèëà, òèåòàíà, òèîìîðôîëèíà, òèîïèðàíà, 1,2,3-òðèàçèíà,
1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, ãäå óêàçàííà 
öèêëè÷åñêà  ãðóïïà  âë åòñ  íåçàìåùåííîé èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííîé,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

R4'è R5' íåçàâèñèìû äðóã îò äðóãà è  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è
ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè -(C1-C4)-àëêèë,

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü èëè -(C1-C4)-àëêèëåí,
R1 è R3 âìåñòå ñ àòîìàìè, ñ êîòîðûìè îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâàòü 6-8-÷ëåííûé

öèêëè÷åñêèé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç àçîêàíà, àçîêàí-2-îíà, 1,2-
äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, [1,4]äèàçîêàíà, [1,2]äèàçîêàí-3-îíà, [1,3]
äèàçîêàí-2-îíà, äèîêñàçèíà, [1,4]äèîêñîêàíà, äèîêñîëà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, 1,2-
îêñàçèíà, 1,3-îêñàçèíà, 1,4-îêñàçèíà, îêñîêàíà, îêñîêàí-2-îíà, ïèïåðàçèíà,
ïèïåðèäèíà, ïèðàíà, ïèðàçèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà èëè 5,6,7,8-òåòðàãèäðî-1Í-àçîöèí-2-
îíà, ãäå óêàçàííà  öèêëè÷åñêà  ãðóïïà  âë åòñ  íåçàìåùåííîé èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

R1-N-R2-V ìîãóò îáðàçîâàòü 4-7-÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç ãðóïïû
àçåïèíà, àçåòèäèíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-
äèàçåïèíà, èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà,
èçîòèàçîëèíà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà,
êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, îêñàçîëà, ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèðàçèíà, ïèðàçîëà,
ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëà, ïèððîëèäèíà,
ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàçîëà,
òèàäèàçîëà, òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà, òèîìîðôîëèíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà,
1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, ãäå óêàçàííà  öèêëè÷åñêà  ãðóïïà
 âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, R14,

R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, áðîì, èîä, -OH, =O, -(C1-C8)-àëêèë, -(C1-C4)-
àëêîêñè, -NO2-, -C(O)-OH-, -CN, -NH2, -C(O)-O-(C1-C4)-àëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-(C1-C4)-
àëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-N(R18)-R21, -C(O)-NH-
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(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-N-[(C1-C8)-àëêèë]2, NR18-C(O)-NH-(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-NH2, -S-R18 èëè
NR18-C(O)-NH-[(C1-C8)-àëêèë]2,

ãäå R18 è R21 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, àòîì âîäîðîäà, -(C1-C3)-
ïåðôòîðàëêèë èëè -(C1-C6)-àëêèë,

V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû,

ñîñòî ùåé èç ôåíèëà, íàôòèëà, áèôåíèëèëà, àíòðèëà èëè ôëóîðåíèëà, ãäå àðèë  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

2) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû àêðèäèíèëà, 8-àçàáèöèêëî[3,2,1]îêò-3-èëà,
àçàèíäîë(1Í-ïèððîëîïèðèäèíà); àçàáåíçèìèäàçîëèëà, àçàñïèðîäåêàíèëà, àçåïèíèëà,
àçåòèäèíèëà, àçèðèäèíèëà, áåíçèìèäàçîëèëà, áåíçîôóðàíèëà, áåíçîòèîôóðàíèëà,
áåíçîòèîôåíèëà, áåíçîêñàçîëèëà, áåíçòèàçîëèëà, áåíçòðèàçîëèëà, áåíçòåòðàçîëèëà,
áåíçèçîêñàçîëèëà, áåíçèçîòèàçîëèëà, êàðáàçîëèëà, 4àÍ-êàðáàçîëèëà, êàðáîëèíèëà,
õðîìàíèëà, õðîìåíèëà, öèííîëèíèëà, äåêàãèäðîõèíîëèíèëà, 1,4-äèàçåïàíà, 4,5-
äèãèäðîîêñàçîëèíèëà, äèîêñàçîëèëà, äèîêñàçèíèëà, 1,3-äèîêñîëàíèëà, 1,3-äèîêñîëåíèëà,
6Í-1,5,2-äèòèàçèíèëà, äèãèäðîôòîð[2,3-b]-òåòðàãèäðîôóðàíèëà, ôóðàíèëà, ôóðàçàíèëà,
èìèäàçîëèäèíèëà, èìèäàçîëèíèëà, èìèäàçîëèëà, 1Í-èíäàçîëèëà, èíäîëèíèëà,
èíäîëèçèíèëà, èíäîëèëà, 3Í-èíäîëèëà, èçîáåíçîôóðàíèëà, èçîõðîìàíèëà, èçîèíäàçîëèëà,
èçîèíäîëèíèëà, èçîèíäîëèëà, èçîõèíîëèíèëà, èçîòèàçîëèëà, èçîòèàçîëèäèíèëà,
èçîòèàçîëèíèëà, èçîêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèíèëà, èçîêñàçîëèäèíèëà, 2-èçîêñàçîëèíèëà,
êåòîïèïåðàçèíèëà, ìîðôîëèíèëà, íàôòèðèäèíèëà, îêòàãèäðîèçîõèíîëèíèëà,
îêñàäèàçîëèëà, 1,2,3-îêñàäèàçîëèëà, 1,2,4-îêñàäèàçîëèëà, 1,2,5-îêñàäèàçîëèëà, 1,3,4-
îêñàäèàçîëèëà, 1,2-îêñàòèåïàíèëà, 1,2-îêñàòèîëàíèëà, 1,4-îêñàçåïàíèëà, 1,2-
îêñàçèíèëà, 1,3-îêñàçèíèëà, 1,4-îêñàçèíèëà, îêñàçîëèäèíèëà, îêñàçîëèíèëà, îêñàçîëèëà,
ôåíàíòðèäèíèëà, ôåíàíòðîëèíèëà, ôåíàçèíèëà, ôåíîòèàçèíèëà, ôåíîêñàòèèíèëà,
ôåíîêñàçèíèëà, ôòàëàçèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà,
ïèðàíèëà, ïèðàçèíèëà, ïèðàçîëèäèíèëà, ïèðàçîëèíèëà, ïèðàçîëèëà, ïèðèäàçèíèëà,
ïèðèäîîêñàçîëèëà, ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîòèàçîëèëà, ïèðèäèëà, ïèðèìèäèíèëà,
ïèððîëèäèíèëà, ïèððîëèäèíîíèëà, ïèððîëèíèëà, 2Í-ïèððîëèëà, ïèððîëèëà, õèíàçîëèíèëà,
õèíîëèíèëà, 4Í-õèíîëèçèíèëà, õèíîêñàëèíèëà, õèíóêëèäèíèëà, òåòðàãèäðîôóðàíèëà,
òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, òåòðàãèäðîõèíîëèíèëà, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà,
òåòðàãèäðîïèðèäèíèëà, òåòðàãèäðîòèîôåíèëà, òåòðàçèíèëà, òåòðàçîëèëà, 6Í-1,2,5-
òèàäèàçèíèëà, 1,2,3-òèàäèàçîëèëà, 1,2,4-òèàäèàçîëèëà, 1,2,5-òèàäèàçîëèëà, 1,3,4-
òèàäèàçîëèëà, òèàíòðåíèëà, 1,2-òèàçèíèëà, 1,3-òèàçèíèëà, 1,4-òèàçèíèëà, 1,3-
òèàçîëèëà, òèàçîëèëà, òèàçîëèäèíèëà, òèàçîëèíèëà, òèåíèëà, òèåòàíèëà, òèåíîòèàçîëèëà,
òèåíîîêñàçîëèëà, òèåíîèìèäàçîëèëà, òèåòàíèëà, òèîìîðôîëèíèëà, 1λ6-òèîìîðôîëèíèëà,
òèîôåíèëà, òèîïèðàíèëà, 1,2,3-òðèàçèíèëà, 1,2,3-òðèàçîëèëà, 1,2,4-òðèàçîëèëà, 1,2,5-
òðèàçîëèëà, 1,3,4-òðèàçîëèëà è êñàíòåíèëà,

ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(CH2)m-NR10-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-CH(OH)-
(CH2)n-, -(CH2)m-, -(CH2)m-O-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(CH2)-
SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-

(CH2)n-, -(CH2)-S-

(CH2)n-, -(CH2)m-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-, -(CH2)m-O-C(O)-

NR10-(CH2)n- èëè -(CH2)m-NR10-C(O)-O-(CH2)n-,
n è m íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è ïðåäñòàâë þò

ñîáîé öåëûå ÷èñëà 0, 1, 2, 3, 4, 5 èëè 6,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,
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3) -C(O)-N-(R11)-R12,
4) -(CH2)m-NR10,
5) -(C6-C14)-àðèë, ãäå àðèë èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå, è  âë åòñ 

íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,
6) -(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå, è

 âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, R14, èëè

7) -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííûé öèêëîàëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-,
äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) ãàëîãåí,
3) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå óêàçàííûé àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
4) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
5) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
6) -(C0-C4)-àëêèëåí-O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
à) àòîì âîäîðîäà,
b) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
ñ) -CF3 èëè
d) -CHF2,
7) -NO2,
8) -CN,
9) -SOs-R

11, ãäå s ðàâíî 1 èëè 2,
10) -SOt-N(R11)-R12, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
11) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
12) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-R11,
13) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-N(R11)-R12,
14) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R12,
15) -NR10-SO2-R

10,
16) -S-R10,
17) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-(C1-C4)-àëêèë,
18) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17,
19) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-O-(C1-C6)-àëêèë,
20) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-O-R17,
21) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C6-C14)-àðèë, ãäå àðèë  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
22) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì

èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
23) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå öèêëîàëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè

ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
24) -(C0-C4)-àëêèëåí-het, ãäå het  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
25) -(C0-C4)-àëêèëåí-O-CH2-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí-CH2-O-(C0-C3)-àëêèë,
26) -SOw-N(R11)-R13, ãäå w ðàâíî 1 èëè 2,
27) -(C0-C4)-àëêèëåí-C(O)-N(R11)-R13,
28) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R13, èëè
29) îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 
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ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë, èëè
åñëè 2 îñòàòêà -OR19 ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì àòîìàì, îíè ìîãóò îáðàçîâûâàòü âìåñòå

ñ àòîìàìè, ê êîòîðûì îíè ïðèñîåäèíåíû, 1,3-äèîêñîëüíîå èëè 2,3-äèãèäðî-[1,4]
äèîêñèíîâîå êîëüöî, êîòîðîå çàìåùåíî îò 1 äî 4 R13,

R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è
ïðåäñòàâë þò ñîáîé

1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C6)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
3) -(C0-C6)-àëêèë-(C3-C6)-öèêëîàëêèë,
4) -SOt-R

10, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
5) -(C0-C6)-àëêèë-(C6-C14)-àðèë, ãäå àëêèë è àðèë íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ 

íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè R13,
6) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
7) -O-R17, èëè
8) -(C0-C6)-àëêèë-(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå  àëêèë è ãåòåðîöèêëèë  âë þòñ 

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè R13, èëè
R11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, îáðàçóþò ãåòåðîöèêëè÷åñêîå

êîëüöî, âûáðàííîå èç ãðóïïû àçåïèíà, àçåòèäèíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, 1,4-
äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà,
èìèäàçîëèäèíà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà,
èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, [1,4]îêñàçåïàíà, îêñàçîëà,
ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèðàçèíà, ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà,
ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà,
òåòðàãèäðîïèðèäèíà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàçîëà, òèàäèàçîëà, òèàçîëèäèíà,
òèàçîëèíà, òèîìîðôîëèíà, òèîôåíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà,
1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, ãäå óêàçàííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,

R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãàëîãåí, -NO2, -CN, =O, -OH, -CF3, -C(O)-O-R10, -C(O)-
N(R10)-R20, -N(R10)-R20, -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C0-C3)-àëêèëåí-O-R10, -Si-(CH3)3, -N(R10)-
S(O)u-R10, ãäå u ðàâíî 1 èëè 2, -S-R10, -SOr-R

10, ãäå r ðàâíî 1 èëè 2, -S(O)v-N(R10)-R20, ãäå
v ðàâíî 1 èëè 2, -C(O)-R10, -(C1-C8)-àëêèë, -(C1-C8)-àëêîêñè, ôåíèë, ôåíèëîêñè-, O-
CF3, -(C0-C4)-àëêèë-C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17, -(C1-C4)-àëêîêñèôåíèë, -(C0-C4)-àëêèë-
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C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-Î-R17, -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë, -O-R15, -NH-C(O)-NH-R10, -NH-
C(O)-O-R10, èëè îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 

ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(C1-C6)-

àëêèë, -(C0-C4)-àëêèë-ÎÍ, -(C0-C4)-àëêèë-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

R15 è R16 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(C1-C6)-àëêèë,
öèêëîïðîïèë, öèêëîáóòèë, öèêëîïåíòèë èëè öèêëîãåêñèë, ãäå êàæäîå êîëüöî  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî 3 R10, è

R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(C1-C6)-àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-ÎÍ, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C6)-
àëêèë, -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C8)-àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-
àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííîå öèêëîàëêèëüíîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì
èëè çàìåùåííûì 1, 2 èëè 3 -ÎÍ,

-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè R10,
âî âñåõ åãî ñòåðåîèçîìåðíûõ ôîðìàõ è ñìåñ õ â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è åãî

ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
(3) Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I, ãäå
ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë âûáðàí èç ãðóïïû ôåíèëà,

íàôòèëà, áèôåíèëà, àíòðèëà èëè ôëóîðåíèëà, ãäå àðèë  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

2) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû áåíçèìèäàçîëèëà, 1,3-áåíçîäèîêñîëèëà,
áåíçîôóðàíèëà, áåíçîêñàçîëèëà, áåíçîòèàçîëèëà, áåíçîòèîôåíèëà, öèííîëèíèëà,
õðîìàíèëà, èíäàçîëèëà, èíäîëèëà, èçîõðîìàíèëà, èçîèíäîëèëà, èçîõèíîëèíèëà,
ôåíèëïèðèäèëà, ôòàëàçèíèëà, ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà, ïèðèäèëà, ïèðèäîèìèäàçîëèëà,
ïèðèäîïèðèäèíèëà, ïèðèäîïèðèìèäèíèëà, ïèðèìèäèíèëà, õèíàçîëèíèëà, õèíîëèëà,
õèíîêñàëèíèëà èëè 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ 
ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, èëè

3) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû àçàáåíçèìèäàçîëèëà, áåíçèìèäàçîëèëà, 1,3-
áåíçîäèîêñîëèëà, áåíçîôóðàíèëà, áåíçîòèàçîëèëà, áåíçîòèîôåíèëà, áåíçîêñàçîëèëà,
õðîìàíèëà, öèííîëèíèëà, 2-ôóðèëà, 3-ôóðèëà, èìèäàçîëèëà, èíäîëèëà, èíäàçîëèëà,
èçîõðîìàíèëà, èçîèíäîëèëà, èçîõèíîëèíèëà, èçîòèàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà, îêñàçîëèëà,
ôòàëàçèíèëà, ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà, ïèðàçèíèëà, ïèðàçîëèëà, ïèðèäàçèíèëà,
ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîïèðèäèíèëà, ïèðèäîïèðèìèäèíèëà, 2-ïèðèäèëà, 3-ïèðèäèëà, 4-
ïèðèäèëà, ïèðèìèäèíèëà, ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà, õèíîëèíèëà,
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õèíàçîëèíèëà, õèíîêñàëèíèëà, òåòðàçîëèëà, òèàçîëèëà, 2-òèåíèëà èëè 3-òèåíèëà,
êîòîðûé äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ãåòåðîöèêëèëîì, âûáðàííûì èç ãðóïïû àêðèäèíèëà,

àçàáåíçèìèäàçîëèëà, àçàñïèðîäåêàíèëà, àçåïèíèëà, àçåòèäèíèëà, àçèðèäèíèëà,
áåíçèìèäàçîëèëà, áåíçîôóðàíèëà, áåíçîòèîôóðàíèëà, áåíçîòèîôåíèëà, áåíçîêñàçîëèëà,
áåíçòèàçîëèëà, áåíçòðèàçîëèëà, áåíçòåòðàçîëèëà, áåíçèçîêñàçîëèëà, áåíçèçîòèàçîëèëà,
êàðáàçîëèëà, 4àÍ-êàðáàçîëèëà, êàðáîëèíèëà, õðîìàíèëà, õðîìåíèëà, öèííîëèíèëà,
äåêàãèäðîõèíîëèíèëà, 4,5-äèãèäðîîêñàçîëèíèëà, äèîêñàçîëèëà, äèîêñàçèíèëà, 1,3-
äèîêñîëàíèëà, 1,3-äèîêñîëåíèëà, 6Í-1,5,2-äèòèàçèíèëà, äèãèäðîôòîð[2,3-b]-
òåòðàãèäðîôóðàíèëà, ôóðàíèëà, ôóðàçàíèëà, èìèäàçîëèäèíèëà, èìèäàçîëèíèëà,
èìèäàçîëèëà, 1Í-èíäàçîëèëà, èíäîëèíèëà, èíäîëèçèíèëà, èíäîëèëà, 3Í-èíäîëèëà,
èçîáåíçîôóðàíèëà, èçîõðîìàíèëà, èçîèíäàçîëèëà, èçîèíäîëèíèëà, èçîèíäîëèëà,
èçîõèíîëèíèëà (áåíçèìèäàçîëèëà), èçîòèàçîëèëà, èçîòèàçîëèäèíèëà, èçîòèàçîëèíèëà,
èçîêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèíèëà, èçîêñàçîëèäèíèëà, 2-èçîêñàçîëèíèëà, êåòîïèïåðàçèíèëà,
ìîðôîëèíèëà, íàôòèðèäèíèëà, îêòàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, îêñàäèàçîëèëà, 1,2,3-
îêñàäèàçîëèëà, 1,2,4-îêñàäèàçîëèëà, 1,2,5-îêñàäèàçîëèëà, 1,3,4-îêñàäèàçîëèëà, 1,2-
îêñàòèåïàíèëà, 1,2-îêñàòèîëàíèëà, 1,4-îêñàçåïàíèëà, 1,2-îêñàçèíèëà, 1,3-îêñàçèíèëà,
1,4-îêñàçèíèëà, îêñàçîëèäèíèëà, îêñàçîëèíèëà, îêñàçîëèëà, ôåíàíòðèäèíèëà,
ôåíàíòðîëèíèëà, ôåíàçèíèëà, ôåíîòèàçèíèëà, ôåíîêñàòèèíèëà, ôåíîêñàçèíèëà,
ôòàëàçèíèëà, ïèïåðàçèíèëà, ïèïåðèäèíèëà, ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà, ïèðàíèëà,
ïèðàçèíèëà, ïèðàçîëèäèíèëà, ïèðàçîëèíèëà, ïèðàçîëèëà, ïèðèäàçèíèëà,
ïèðèäîîêñàçîëèëà, ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîòèàçîëèëà, ïèðèäèëà, ïèðèìèäèíèëà,
ïèððîëèäèíèëà, ïèððîëèäèíîíèëà, ïèððîëèíèëà, 2Í-ïèððîëèëà, ïèððîëèëà, õèíàçîëèíèëà,
õèíîëèíèëà, 4Í-õèíîëèçèíèëà, õèíîêñàëèíèëà, õèíóêëèäèíèëà, òåòðàãèäðîôóðàíèëà,
òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, òåòðàãèäðîõèíîëèíèëà, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà,
òåòðàãèäðîïèðèäèíèëà, òåòðàãèäðîòèîôåíèëà, òåòðàçèíèëà, òåòðàçîëèëà, 6Í-1,2,5-
òèàäèàçèíèëà, 1,2,3-òèàäèàçîëèëà, 1,2,4-òèàäèàçîëèëà, 1,2,5-òèàäèàçîëèëà, 1,3,4-
òèàäèàçîëèëà, òèàíòðåíèëà, 1,2-òèàçèíèëà, 1,3-òèàçèíèëà, 1,4-òèàçèíèëà, 1,3-
òèàçîëèëà, òèàçîëèëà, òèàçîëèäèíèëà, òèàçîëèíèëà, òèåíèëà, òèåòàíèëà, òèåíîòèàçîëèëà,
òèåíîîêñàçîëèëà, òèåíîèìèäàçîëèëà, òèåòàíèëà, òèîìîðôîëèíèëà, òèîôåíèëà,
òèîïèðàíèëà, 1,2,3-òðèàçèíèëà, 1,2,3-òðèàçîëèëà, 1,2,4-òðèàçîëèëà, 1,2,5-òðèàçîëèëà,
1,3,4-òðèàçîëèëà è êñàíòåíèëà,

ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. ôòîð, õëîð èëè áðîì,
2. -NO2,
3. -CN,
4. -C(O)-NH2,
5. -OH,
6. -NH2,
7. -OCF3,
8. ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé àðèë, ãäå àðèë èìååò çíà÷åíè ,

îïðåäåëåííûå âûøå, è  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà,
ãàëîãåíîì èëè -O-(C1-C8)-àëêèëîì,

9. -(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, NH2, -ÎÍ èëè ìåòîêñèîñòàòêîì, èëè

10. -O-(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, NH2, -ÎÍ èëè ìåòîêñèîñòàòêîì,

11. -SO2CH3 èëè
12. -SO2CF3,
ïðè óñëîâèè, ÷òî R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí èç ãàëîãåíîâ, -C(O)-NH2

èëè -O-(C1-C8)-àëêèëüíîãî îñòàòêà, åñëè R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àðèë èëè ãåòåðîöèêëèë,
êîòîðûå èìåþò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå,
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ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèëà, ïèðèäèë-N-
îêñèäïèðèäèëà, ïèððîëèëà, ôóðèëà, òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà,
èîçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà, òðèàçîëèëà, èçîòèàçîëèëà, òèàäèàçîëèëà, ïèðèìèäèíèëà,
ïèðèäàçèíèëà, ïèðàçèíèëà è  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî 4 R3, èëè
çàìåùåííûì 1 èëè 2 =Î,

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(C0-C2)-àëêèëåí-C(O)-NR10-, -NR10-C(O)-
NR10-, -NR10-C(O)-, -SO2-, -(C1-C6)-àëêèëåí,

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì 1-3 ðàçà R13; -(C1-C3)-àëêèëåí-C(O)-NH-R0, -(C1-C3)-
àëêèëåí-C(O)-O-R15, -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)-(C1-C4)-
àëêèë, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)2-(C1-C3)-àëêèë, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)2-N(R4')-R5', -(C1-C3)-
àëêèëåí-O-(C1-C4)-àëêèë, -(C0-C3)-àëêèëåí-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, èëè -(C0-C3)-àëêèëåí-het,
ãäå het ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû àçåïèíà, àçåòèäèíà,
àçèðèäèíà, 1,4-äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, äèàçèðèäèíà,
äèàçèðèíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, äèîêñîëà, 1,3-äèîêñîëåíà, 1,3-äèîêñîëàíà, ôóðàíà,
èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà,
èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà,
1,2-îêñàòèåïàíà, 1,2-îêñòèîëàíà, 1,4-îêñàçåïàíà, 1,2-îêñàçèíà, 1,3-îêñàçèíà, 1,4-
îêñàçèíà, îêñàçîëà, îêñàçèðèäèíà, îêñèðàíà, ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèðàíà, ïèðàçèíà,
ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëà,
ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà,
òèàäèàçèíà, òèàäèàçîëà, 1,2-òèàçèíà, 1,3-òèàçèíà, 1,4-òèàçèíà, 1,3-òèàçîëà, òèàçîëà,
òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà, òèåíèëà, òèåòàíà, òèîìîðôîëèíà, òèîïèðàíà, 1,2,3-òðèàçèíà,
1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, ãäå het  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

R4'è R5' íåçàâèñèìû äðóã îò äðóãà è  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è
ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè -(C1-C4)-àëêèë,

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü èëè -(C1-C4)-àëêèëåí, èëè
R1-N-R2-V îáðàçóåò 4-7-÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç ãðóïïû àçåïèíà,

àçåòèäèíà, 1,4-äèàçåïàíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-
äèàçåïèíà, èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà,
èçîòèàçîëèíà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà,
êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, 1,4-îêñàçåïàíà, îêñàçîëà, ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà,
ïèðàçèíà, ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà,
ïèððîëà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà, òåòðàçèíà,
òåòðàçîëà, òèàçîëà, òèàäèàçîëà, òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà, òèîìîðôîëèíà, 1,2,3-òðèàçèíà,
1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, ãäå óêàçàííà 
öèêëè÷åñêà  ãðóïïà  âë åòñ  íåçàìåùåííîé èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííîé,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, áðîì, èîä, -OH, =O, -(C1-C8)-àëêèë, -(C1-C4)-
àëêîêñè, -NO2-, -C(O)-OH-, -CN, -NH2, -C(O)-O-(C1-C4)-àëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-(C1-C4)-
àëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë, -(C0-C8)-àëêèë-SO2-N(R18)-R21, -C(O)-NH-
(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-N-[(C1-C8)-àëêèë]2, NR18-C(O)-NH-(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-NH2, -S-R18, èëè
NR18-C(O)-NH-[(C1-C8)-àëêèë]2,

ãäå R18 è R21 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà àòîì âîäîðîäà, -(C1-C3)-
ïåðôòîðàëêèë èëè -(C1-C6)-àëêèë,

V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) îñòàòîê het âûáðàííûé èç ãðóïïû àçàèíäîë(1Í-ïèððîëîïèðèäèíà), àçåïèíà,

àçåòèäèíà, àçèðèäèíà, àçèðèíà, 1,4-äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-
äèàçåïèíà, äèàçèðèäèíà, äèàçèðèíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, äèîêñîëà, 1,3-äèîêñîëåíà,
1,3-äèîêñîëàíà, ôóðàíà, èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà, èçîòèàçîëà,
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èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-
èçîêñàçîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, 1,2-îêñàòèåïàíà, 1,2-îêñàòèîëàíà, 1,4-
îêñàçåïàíà, 1,2-îêñàçèíà, 1,3-îêñàçèíà, 1,4-îêñàçèíà, îêñàçîëà, îêñàçèðèäèíà,
îêñèðàíà, ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèðàíà, ïèðàçèíà, ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà,
ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà,
ïèððîëèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàäèàçèíà, òèàäèàçîëà, 1,2-
òèàçèíà, 1,3-òèàçèíà, 1,4-òèàçèíà, 1,3-òèàçîëà, òèàçîëà, òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà,
òèåíèëà, òèåòàíà, òèîìîðôîëèíà, òèîïèðàíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-
òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, êîòîðà  èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå
âûøå, è ãäå het  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî
äðóã îò äðóãà, R14, èëè

2) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(CH2)m-NR10-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-CH(OH)-
(CH2)n-, -(CH2)m-, -(CH2)m-O-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(CH2)-
SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-C(O)-(CH2)n-, -(CH2)m-C(O)-

(CH2)n-, -(CH2)-S-

(CH2)n-, -(CH2)m-SO2-NR10-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-SO2-(CH2)n-, -(CH2)m-NR10-, -(CH2)m-O-C(O)-

NR10-(CH2)n- èëè -(CH2)m-NR10-C(O)-O-(CH2)n-,
n è m  âë þòñ  íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è ïðåäñòàâë þò

ñîáîé öåëûå ÷èñëà 0, 1, 2, 3, 4, 5 èëè 6,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,
3) -C(O)-N-(R11)-R12,
4) -(CH2)m-NR10,
5) ôåíèë èëè íàôòèë, ãäå ôåíèë èëè íàôòèë  âë þòñ  íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè-

èëè òðèçàìåùåííûìè, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,
6) ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê èç ãðóïïû, êîòîðóþ

ìîæíî ïîëó÷èòü èç àçåïàíà, àçåïèíà, 1,4-äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-
äèàçåïèíà, èìèäàçîëà, èçîòèàçîëà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà,
êåòîìîðôîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, îêñàçîëà, [1,4]-îêñàçåïàíà, ïèïåðàçèíà,
ïèïåðàçèíîíà, ïèïåðèäèíà, ïèïåðèäèíîíà, ïèðàçèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäàçèíîíà, ïèðèäèíà,
ïèðèäîíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, òåòðàãèäðîïèðàíà, 1,4,5,6-
òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàäèàçîëà, òèàçîëà, òèîôåíà,
òèîìîðôîëèíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè
1,2,4-òðèàçîëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

7) -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííûé öèêëîàëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-,
äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) ãàëîãåí,
3) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
4) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
5) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
6) -(C0-C4)-àëêèëåí-O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
à) àòîì âîäîðîäà,
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b) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,

ñ) -CF3, èëè
d) -CHF2,
7) -CN,
8) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë èìååò çíà÷åíè ,

îïðåäåëåííûå âûøå, è  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,

9) -SOs-R
11, ãäå s ðàâíî 1 èëè 2,

10) -SOt-N(R11)-R12, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
11) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
12) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-R11,
13) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-N(R11)-R12,
14) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R12,
15) -NR10-SO2-R

10,
16) -(C0-C4)-àëêèëåí-het, ãäå het èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå, è  âë åòñ 

íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
17) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-(C1-C4)-àëêèë,
18) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17,
19) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-O-(C1-C6)-àëêèë,
20) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-O-R17,
21) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C6-C14)-àðèë, ãäå àðèë èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå, è

 âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
22) -(C0-C4)-àëêèëåí-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå öèêëîàëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè

ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
23) -(C0-C3)-àëêèëåí-O-CH2-CF2-CH2-O-(C0-C3)-àëêèë,
24) -(C0-C3)-àëêèëåí-O-CH2-CF2-CF2-CH2-O-(C0-C3)-àëêèë,
25) -(C0-C3)-àëêèëåí-O-CH2-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí-CH2-OH,
26) -SOw-N(R11)-R13, ãäå w ðàâíî 1 èëè 2,
27) -(C0-C4)-àëêèëåí-C(O)-N(R11)-R13,
28) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R13, èëè
29) îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 
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ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë, èëè
åñëè 2 îñòàòêà -OR19 ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì àòîìàì, îíè ìîãóò îáðàçîâûâàòü âìåñòå

ñ àòîìàìè, ê êîòîðûì îíè ïðèñîåäèíåíû, 1,3-äèîêñîëüíîå êîëüöî èëè 2,3-äèãèäðî-[1,4]
äèîêñèíîâîå êîëüöî, çàìåùåííîå îò 1 äî 4 R13,

R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è
ïðåäñòàâë þò ñîáîé

1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C6)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
3) -(C0-C6)-àëêèë-(C6-C14)-àðèë, ãäå àðèë èìååò çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå, è ãäå

àëêèë è àðèë  âë þòñ , íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûìè R13,

4) -O-R17, èëè
5) -(C0-C6)-àëêèë-(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå àëêèë è ãåòåðîöèêëèë  âë þòñ ,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè R13, èëè
R11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâàòü êîëüöî,

âûáðàííîå èç ãðóïïû àçåïèíà, àçåòèäèíà, 1,4-äèàçåïàíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, 1,2-
äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà,
èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-
èçîêñàçîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, [1,4]îêñàçåïàíà, îêñàçîëà, ïèïåðàçèíà,
ïèïåðèäèíà, ïèðàçèíà, ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà,
ïèðèìèäèíà, ïèððîëà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà,
òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàçîëà, òèàäèàçîëà, òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà, òèîìîðôîëèíà,
1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà,
êîòîðîå  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, R13,

R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, áðîì, èîä, -NO2, -CN, =O, -OH, -CF3, -C(O)-
O-R10, -C(O)-N(R10)-R20, -N(R10)-R20, -(C0-C3)-àëêèëåí-O-R10, -Si-(CH3)3, -N(R10)-
S(O)2-R10, -S-R10, -SO2-R

10, -S(O)2-N(R10)-R20, -C(O)-R10, -(C1-C8)-àëêèë, -(C1-C8)-àëêîêñè,

ôåíèë, ôåíèëîêñè-, O-CF3, -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë, -(C0-C4)-àëêèë-C(O)-O-C(R15,R16)-O-
C(O)-R17, -(C1-C4)-àëêîêñèôåíèë, -(C0-C4)-àëêèë-C(O)-O-C(R15,R16)-O-C(O)-
Î-R17, -O-R15, -NH-C(O)-NH-R10, -NH-C(O)-O-R10, èëè îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 

ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë,
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R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(C1-C6)-
àëêèë, -(C0-C4)-àëêèë-ÎÍ, -(C0-C4)-àëêèë-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

R15 è R16 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà âîäîðîä, -(C1-C6)-àëêèë, èëè
âìåñòå îáðàçóþò êîëüöî, âûáðàííîå èç ãðóïïû öèêëîïðîïèëà, öèêëîáóòèëà, öèêëîïåíòèëà
èëè öèêëîãåêñèëà, ãäå êàæäîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî
3 R10, è

R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(C1-C6)-àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-ÎÍ, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C6)-
àëêèë, -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C8)-àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-
àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííîå öèêëîàëêèëüíîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì
èëè çàìåùåííûì 1, 2 èëè 3 -ÎÍ,

-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè R10,
âî âñåõ åãî ñòåðåîèçîìåðíûõ ôîðìàõ è ñìåñ õ â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è åãî

ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
(4) Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I, ãäå
R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåíûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8.
2) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû áåíçèìèäàçîëèëà, 1,3-áåíçîäèîêñîëèëà,

áåíçîôóðàíèëà, áåíçîêñàçîëèëà, áåíçîòèàçîëèëà, áåíçîòèîôåíèëà, öèííîëèíèëà,
õðîìàíèëà, èíäàçîëèëà, èíäîëèëà, èçîõðîìàíèëà, èçîèíäîëèëà, èçîõèíîëèíèëà,
ôåíèëïèðèäèëà, ôòàëàçèíèëà, ïòåðèäèíèëà, ïóðèíèëà, ïèðèäèëà, ïèðèäîèìèäàçîëèëà,
ïèðèäîïèðèäèíèëà, ïèðèäîïèðèìèäèíèëà, ïèðèìèäèíèëà, õèíàçîëèíèëà, õèíîëèëà,
õèíîêñàëèíèëà èëè 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, èëè

3) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèëà, 2-ïèðèäèëà, 3-ïèðèäèëà, 4-ïèðèäèëà,
ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà, ôóðèëà, 2-ôóðèëà, 3-ôóðèëà, òèåíèëà, 2-òèåíèëà,
3-òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà,
òèàäèàçîëèëà, èçîòèàçîëèëà, òðèàçîëèëà, òåòðàçîëèëà, ïèðèäàçèíèëà è ïèðàçèíèëà, ãäå
óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

è äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí îñòàòêîì, âûáðàííûì èç ãðóïïû ïèðèäèëà, 2-ïèðèäèëà, 3-
ïèðèäèëà, 4-ïèðèäèëà, ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà, ôóðèëà, 2-ôóðèëà, 3-
ôóðèëà, òèåíèëà, 2-òèåíèëà, 3-òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà,
èçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà, òèàäèàçîëèëà, èçîòèàçîëèëà, òðèàçîëèëà, òåòðàçîëèëà,
ïèðèäàçèíèëà è ïèðàçèíèëà, ãäå óêàçàííûé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè-
èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. F, Cl, Br èëè I,
2. -C(O)-NH2,
3. -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, -OH èëè ìåòîêñèîñòàòêîì, èëè
4. -Î-(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì èëè ìåòîêñèîñòàòêîì, ïðè óñëîâèè,
÷òî R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí èç ãàëîãåíà, -C(O)-NH2 èëè -Î-(Ñ1-Ñ8)-
àëêèëüíîãî îñòàòêà, åñëè R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àðèë èëè ãåòåðîöèêëèë, êîòîðûå èìåþò
çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå,

ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèëà, ïèðèäèë-N-
îêñèäà, ïèððîëèëà, ôóðèëà, òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà,
èçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà, èçîòèàçîëèëà, òèàäèàçîëèëà, ïèðèìèäèíèëà, ïèðèäàçèíèëà,
ïèðàçèíèëà è  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî 4 R3, èëè çàìåùåííûì 1
èëè 2 =Î,

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -C(O)-; -SO2- èëè -(C1-C6)-àëêèëåí, -(C0-C2)-
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àëêèëåí-C(O)-NR10-,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, -(C1-C2)-àëêèë, -(C1-C3)-àëêèëåí-C(O)-NH-

RO, -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí, -(C1-C3)-àëêèëåí-Ñ(O)-OR15, -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)2-(C1-C3)-
àëêèë èëè -(C1-C3)-àëêèëåí-S(O)2-N(R4')-R5', ãäå R4'è R5' íåçàâèñèìû äðóã îò äðóãà è
 âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è ïðåäñòàâë þò ñîáîé àòîì âîäîðîäà
èëè -(C1-C4)-àëêèë,

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü èëè -(C1-C2)-àëêèëåí,
R1-N-R2-V ìîãóò îáðàçîâàòü 4-7-÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç ãðóïïû

àçåòèäèíà, àçåòèäèíîíà, ïèïåðèäèíà, ïèïåðàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëèäèíà,
1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà, 1,2,4-òðèàçîëà,
òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, 1,4-äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà,
àçåïèíà, êåòîïèïåðàçèíà, 1,4-îêñàçåïàíà, îêñàçîëà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-
èçîêñàçîëèíà, ìîðôîëèíà, òèàçîëà, èçîòèàçîëà, òèàäèàçîëà èëè òèîìîðôîëèíà, ãäå
óêàçàííà  öèêëè÷åñêà  ãðóïïà  âë åòñ  íåçàìåùåííîé èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííîé,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, -OH, =O, -(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-OH-
, -CN, -NH2, -C(O)-O-(C1-C4)-àëêèë, -C(O)-NH-(C1-C8)-àëêèë, -C(O)-N-[(C1-C8)-àëêèë]2, -C(O)-

NH2 èëè -N(R18)- R21,
ãäå R18 è R21 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, àòîì âîäîðîäà, -(C1-C3)-

ïåðôòîðàëêèë èëè -(C1-C4)-àëêèë,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. öèêëè÷åñêèé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíè , ïîëó÷åííûå èç

àçàèíäîëà(1Í-ïèððîëïèðèäèíà), àçèðèäèíà, àçèðèíà, àçåòèäèíà, àçåòèäèíîíà, 1,4-
äèàçåïàíà, ïèððîëà, ïèððîëèäèíà, ïèðèäîíèëà, èìèäàçîëà, ïèðàçîëà, 1,2,3-òðèàçîëà,
1,2,4-òðèàçîëà, òåòðàçîëà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèðàçèíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-
òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, àçåïèíà, äèàçèðèíà, 1,2-äèàçåïèíà,
1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, ïèðèäàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèïåðàçèíà, ïèððîëèäèíîíà,
êåòîïèïåðàçèíà, ôóðàíà, ïèðàíà, äèîêñîëà, 1,4-îêñàçåïàíà, îêñàçîëà, èçîêñàçîëà, 2-
èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, ìîðôîëèíà, îêñèðàíà, îêñàçèðèäèíà, 1,3-äèîêñîëåíà, 1,3-
äèîêñîëàíà, 1,2-îêñàçèíà, 1,3-îêñàçèíà, 1,4-îêñàçèíà, îêñàçèðèäèíà, òèîôåíà,
òèîïèðàíà, òèåòàíà, òèàçîëà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèíà, èçîòèàçîëèäèíà, 1,2-
îêñàòèîëàíà, òèîäèàçîëà, òèîïèðàíà, 1,2-òèàçèíà, 1,3-òèàçîëà, 1,3-òèàçèíà, 1,4-
òèàçèíà, òèàäèàçèíà èëè òèîìîðôîëèíà, ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

2. ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(CH2)m- èëè -(CH2)m-NR10-, ãäå m ïðåäñòàâë åò
ñîáîé öåëûå ÷èñëà 0, 1, 2, 3 èëè 4,

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. àòîì âîäîðîäà,
2. ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû,

êîòîðóþ ìîæíî ïîëó÷èòü èç àçåïàíà, àçåïèíà, 1,4-äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-
äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, èìèäàçîëà, èçîòèàçîëà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-
èçîêñàçîëèíà, êåòîìîðôîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, îêñàçîëà, [1,4]-îêñàçåïàíà,
ïèïåðàçèíà, ïèïåðàçèíîíà, ïèïåðèäèíà, ïèïåðèäèíîíà, ïèðàçèíà, ïèðèäàçèíà,
ïèðèäàçèíîíà, ïèðèäèíà, ïèðèäîíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà,
òåòðàãèäðîïèðàíà, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàäèàçîëà,
òèàçîëà, òèîìîðôîëèíà, òèîôåíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-
òðèàçîëà èëè 1,2,4-òðèàçîëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè
ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

3. -(C1-C6)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

Ñòðàíèöà: 25

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 330 853 C2

4. -(C3-C6)-öèêëîàëêèë èëè
5. -C(O)-N(R11)-R12,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) ãàëîãåí,
3) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
4) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
5) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
6) -(C0-C4)-àëêèëåí-O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
à) àòîì âîäîðîäà,
b) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
ñ) -CF3 èëè
d) -CF2,
7) -CN,
8) -NR10-SO2-R

10,
9) -SOs-R

11, ãäå s ðàâíî 1 èëè 2,
10) -SOt-N(R11)-R12, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
11) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)- R11,
12) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-Î-R11,
13) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-N(R11)-R12,
14) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R12,
15) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-(C1-C4)-àëêèë,
16) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17,
17) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-O-(C1-C6)-àëêèë,
18) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-O-R17,
19) -(C0-C3)-àëêèëåí-O-CH2-CF2-CH2-O-(C0-C3)-àëêèë,
20) -(C0-C3)-àëêèëåí-O-CH2-CF2-CF2-CH2-O-(C0-C3)-àëêèë,
21) -(C0-C3)-àëêèëåí-O-CH2-(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèëåí-CH2-OH,
22) -SOw-N(R11)-R13, ãäå w ðàâíî 1 èëè 2,
23) -(C0-C4)-àëêèëåí-C(O)-N(R11)-R13,
24) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R13, èëè
25) îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 

ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë,
åñëè 2 îñòàòêà -OR19 ïðèñîåäèíåíû ê ñîñåäíèì àòîìàì, îíè ìîãóò îáðàçîâûâàòü âìåñòå

ñ àòîìàìè, ê êîòîðûì îíè ïðèñîåäèíåíû, 1,3-äèîêñîëüíîå êîëüöî èëè 2,3-äèãèäðî-[1,4]
äèîêñèíîâîå êîëüöî, êîòîðîå  âë åòñ  çàìåùåííûì îò 1 äî 4 R13,

R11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâàòü êîëüöî,
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âûáðàííîå èç ãðóïïû àçåïèíà, àçåòèäèíà, 1,4-äèàçåïàíà, äèîêñàçîëà, äèîêñàçèíà, 1,2-
äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, èìèäàçîëà, èìèäàçîëèíà, èìèäàçîëèäèíà,
èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-
èçîêñàçîëèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, [1,4]-îêñàçåïàíà, îêñàçîëà, ïèïåðàçèíà,
ïèïåðèäèíà, ïèðàçèíà, ïèðàçîëà, ïèðàçîëèíà, ïèðàçîëèäèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèäèíà,
ïèðèìèäèíà, ïèððîëà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèððîëèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà,
òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàçîëà, òèàäèàçîëà, òèàçîëèäèíà, òèàçîëèíà, òèîìîðôîëèíà,
òèîôåíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-
òðèàçîëà, ãäå óêàçàííîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,

R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, -NO2, -CN, =O, -OH, -CF3, -C(O)-O-R10, -C(O)-N(R10)-
R20, -N(R10)-R20, -(C0-C3)-àëêèëåí-O-R10, -Si-(CH3)3, -N(R10)-
S(O)2-R10, -S-R10, -SO2-R

10, -S(O)2-N(R10)-R20, -C(O)-R10, -(C1-C8)-àëêèë, -(C1-C8)-àëêîêñè,

ôåíèë, ôåíèëîêñè-, O-CF3, ïåðôòîðàëêèë, -NH-C(O)-NH-R10, -(C0-C4)-àëêèë-C(O)-O-
Ñ(R15, R 16)-O-C(O)-R17, -(C1-C4)-àëêîêñèôåíèë, -(C0-C4)-àëêèë-C(O)-O-Ñ(R15, R16)-O-C(O)-Î-
R17, -O-R15, -NH-C(O)-O-R10, èëè îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 

ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà âîäîðîä, -(C1-C6)-

àëêèë, -(C0-C4)-àëêèë-ÎÍ, -(C0-C4)-àëêèë-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

R15 è R16 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà âîäîðîä, -(C1-C6)-àëêèë, èëè
âìåñòå îáðàçóþò êîëüöî, âûáðàííîå èç ãðóïïû öèêëîïðîïèëà, öèêëîáóòèëà, öèêëîïåíòèëà
èëè öèêëîãåêñèëà, ãäå êàæäîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî
3 R10, è

R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(C1-C6)-àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-ÎÍ, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C6)-
àëêèë, -(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C8)-àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C1-C6)-
àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííîå öèêëîàëêèëüíîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì
èëè çàìåùåííûì 1, 2 èëè 3 -ÎÍ,

-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè R10,
âî âñåõ åãî ñòåðåîèçîìåðíûõ ôîðìàõ è ñìåñ õ â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è åãî

ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
(5) Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I, ãäå
R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8.
2) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû èíäîëèëà, èçîèíäîëèëà, áåíçîôóðàíèëà,

áåíçîòèîôåíèëà, 1,3-áåíçîäèîêñîëèëà, èíäàçîëèëà, áåíçèìèäàçîëèëà, áåíçîêñàçîëèëà,
áåíçîòèàçîëèëà, õèíîëèíèëà, èçîõèíîëèíèëà, õðîìàíèëà, èçîõðîìàíèëà, öèííîëèíèëà,
õèíàçîëèíèëà, õèíîêñàëèíèëà, ôòàëàçèíèëà, ïèðèäîèìèäàçîëèëà, ïèðèäîïèðèäèíèëà,
ïèðèäîïèðèìèäèíèëà, ïèðèäèëà, ïóðèíèë è ïòåðèäèíèëà,

ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

3) ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèëà, 2-ïèðèäèëà, 3-ïèðèäèëà, 4-ïèðèäèëà,
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ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà, ôóðèëà, 2-ôóðèëà, 3-ôóðèëà, òèåíèëà, 2-òèåíèëà,
3-òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà,
òèàäèàçîëèëà, èçîòèàçîëèëà, òðèàçîëèëà, òåòðàçîëèëà, ïèðèäàçèíèëà è ïèðàçèíèëà, ãäå
óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

è äîïîëíèòåëüíî çàìåùåííûé îñòàòêîì, âûáðàííûì èç ãðóïïû ïèðèäèëà, 2-ïèðèäèëà, 3-
ïèðèäèëà, 4-ïèðèäèëà, ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà, ôóðèëà, 2-ôóðèëà, 3-
ôóðèëà, òèåíèëà, 2-òèåíèëà, 3-òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà,
èçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà, òèàäèàçîëèëà, èçîòèàçîëèëà, òðèàçîëèëà, òåòðàçîëèëà,
ïèðèäàçèíèëà è ïèðàçèíèëà, ãäå óêàçàííûé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè-
èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. F, Cl, Br èëè I,
2. -C(O)-NH2,
3. -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì, -OH èëè ìåòîêñèîñòàòêîì, èëè
4. -Î-(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, ãàëîãåíîì èëè ìåòîêñèîñòàòêîì, ïðè óñëîâèè,
÷òî R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäèí èç ãàëîãåíà, -C(O)-NH2 èëè -Î-(Ñ1-Ñ8)-
àëêèëüíîãî îñòàòêà, åñëè R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àðèë èëè ãåòåðîöèêëèë, êîòîðûå èìåþò
çíà÷åíè , îïðåäåëåííûå âûøå,

ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîñòî ùåé èç
ïèðèäèëà, ïèðèäèë-N-îêñèäà, ïèððîëèëà, ôóðèëà, òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà,
îêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà, òðèàçîëèëà, èçîòèàçîëèëà, òèàäèàçîëèëà,
ïèðèìèäèíèëà, ïèðèäàçèíèëà, ïèðàçèíèëà è  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò
1 äî 4 R3, èëè çàìåùåííûì 1 èëè 2 =Î,

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -C(O)-; -SO2- èëè -(C1-C6)-àëêèëåí, -(C0-C2)-
àëêèëåí-C(O)-NR10-,

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà èëè -(C1-C2)-àëêèë,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü èëè -(C1-C2)-àëêèëåí, èëè
R1-N-R2-V ìîãóò îáðàçîâàòü 4-7-÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç

ïèïåðèäèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-
òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà, 1,2,4-òðèàçîëà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, 1,2-
äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, àçåïèíà, êåòîïèïåðàçèíà, îêñàçîëà,
èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà, ìîðôîëèíà, òèàçîëà, èçîòèàçîëà,
òèàäèàçîëà èëè òèîìîðôîëèíà, ãäå óêàçàííà  öèêëè÷åñêà  ãðóïïà  âë åòñ  íåçàìåùåííîé
èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, =O, -(C1-C4)-àëêèë èëè -NH2,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. öèêëè÷åñêèé îñòàòîê èç ãðóïïû, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíè , êîòîðûå ïîëó÷åíû èç

àçàèíäîëèëà(1Í-ïèððîëïèðèäèíà), àçåòèäèíà, àçåïèíà, àçèðèäèíà, àçèðèíà, 1,4-
äèàçåïàíà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà, äèàçèðèíà, 1,3-äèîêñîëàíà,
äèîêñîëàíà, ôóðàíà, èìèäàçîëà, èçîõèíîëèíà, èçîòèàçîëà, èçîòèàçîëèäèíà, èçîòèàçîëèíà,
èçîêñàçîëà, 2-èçîêñàçîëèíà, èçîêñàçîëèäèíà, êåòîïèïåðàçèíà, ìîðôîëèíà, 1,2-îêñàçèíà,
1,3-îêñàçèíà, 1,4-îêñàçèíà, îêñàçîëà, 1,2-îêñàòèîëàíà, ïèïåðèäèíà, ïèðàíà, ïèðàçèíà,
ïèðàçîëà, ïèðèäàçèíà, ïèïåðàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèäîíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëà,
ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, õèíàçîëèíà, õèíîëèíà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, òèàäèàçèíà,
1,2-òèàçèíà, 1,3-òèàçèíà, 1,4-òèàçèíà, 1,3-òèàçîëà, òèåòàíà, òèîìîðôîëèíà, òèîôåíà,
òèîïèðàíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà èëè 1,2,4-
òðèàçîëà,

ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè
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2. ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(CH2)m- èëè -(CH2)m-NR10-, ãäå m ïðåäñòàâë åò
ñîáîé öåëûå ÷èñëà 0, 1, 2, 3 èëè 4,

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. àòîì âîäîðîäà,
2. ãåòåðîöèêëèë, ãäå ãåòåðîöèêëèë ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê èç ãðóïïû, êîòîðóþ

ìîæíî ïîëó÷èòü èç 1,4-äèàçåïàíà, êåòîìîðôîëèíà, òèîôåíà, ïèðèäàçîíà, ïèïåðèäèíà,
ïèïåðàçèíà, ïèðèäèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëèäèíà, ïèððîëèäèíîíà, ïèðèäîíèëà, èìèäàçîëà,
ïèðèäàçèíà, ïèðàçèíà, 1,2,3-òðèàçèíà, 1,2,4-òðèàçèíà, 1,3,5-òðèàçèíà, 1,2,3-òðèàçîëà,
1,2,4-òðèàçîëà, òåòðàçèíà, òåòðàçîëà, 1,2-äèàçåïèíà, 1,3-äèàçåïèíà, 1,4-äèàçåïèíà,
àçåïèíà, êåòîïèïåðàçèíà, îêñàçîëà, èçîêñàçîëà, èçîêñàçîëèäèíà, 2-èçîêñàçîëèíà,
ìîðôîëèíà, òèàçîëà, èçîòèàçîëà, òåòðàãèäðîïèðàíà, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèëà,
òèàäèàçîëà èëè òèîìîðôîëèíà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè
ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

3. -(C1-C6)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè
òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

4. -(C3-C6)-öèêëîàëêèë,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) ãàëîãåí,
3) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
4) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
5) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
6) -(C0-C4)-àëêèëåí-O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
à) àòîì âîäîðîäà,
b) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
ñ) -CF3 èëè
d) -CHF2,
7) -CN,
8) -NR10-SO2-R

10,
9) -SOs-R

11, ãäå s ðàâíî 1 èëè 2,
10) -SOt-N(R11)-R12, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
11) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
12) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-Î-R11,
13) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-N(R11)-R12,
14) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R12,
15) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-(C1-C4)-àëêèë,
16) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17,
17) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-O-(C1-C6)-àëêèë,
18) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-O-R17, èëè
19) îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 
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ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë,
R11 è R12  âë þòñ  íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C6)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
3) -(C0-C6)-àëêèë-(C3-C6)-öèêëîàëêèë,
4) -O-R17, èëè
5) -(C0-C6)-àëêèë-(C4-C15)-ãåòåðîöèêëèë, ãäå àëêèë è ãåòåðîöèêëèë íåçàâèñèìî äðóã îò

äðóãà  âë þòñ  íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè R13, è ãäå
ãåòåðîöèêëèë âûáðàí èç ãðóïïû àçåòèäèíà, öèêëîïðîïèëà, öèêëîáóòèëà, 4,5-
äèãèäðîîêñàçîëà, èìèäàçîëèäèíà, ìîðôîëèíà, (1,4)-îêñàçåïàíà, îêñàçîëèäèíà,
ïèïåðèäèíà, ïèïåðàçèíà, ïèððîëèäèíà, òåòðàãèäðîòèîôåíà, òèàçîëèäèíà èëè
òèîìîðôîëèíà, èëè

R11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, îáðàçóþò ãåòåðîöèêëè÷åñêîå
êîëüöî, âûáðàííîå èç ãðóïïû àçåòèäèíà, öèêëîïðîïèëà, öèêëîáóòèëà, 4,5-
äèãèäðîîêñàçîëà, èìèäàçîëèäèíà, ìîôðîëèíà, (1,4)-îêñàçåïàíà, îêñàçîëèäèíà,
ïèïåðèäèíà, ïèïåðàçèíà, ïèððîëèäèíà, òåòðàãèäðîòèîôåíà, òèàçîëèäèíà èëè
òèîìîðôîëèíà,

R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, -CN, =O, -OH, -CF3, -C(O)-O-R10, -C(O)-
N(R10)-R20, -N(R10)-R20, -(C3-C6)-öèêëîàëêèë, -(C0-C3)-àëêèëåí-O-R10, -Si-
(CH3)3, -S-R10, -SO2-R10, -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë, èëè îñòàòîê èç ñëåäóþùåãî ïåðå÷í 

ãäå Ìå ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà âîäîðîä, -(C1-C4)-àëêèë

èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

R15 è R16 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(C1-C6)-àëêèë, èëè
âìåñòå îáðàçóþò êîëüöî, âûáðàííîå èç öèêëîïðîïèëà, öèêëîáóòèëà, öèêëîïåíòèëà èëè
öèêëîãåêñèëà, ãäå êàæäîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî 3 R10, è

R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(C1-C6)-àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-ÎÍ, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C6)-
àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C8)-àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C0-C6)-àëêèë-(C3-C8)-
öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííîå öèêëîàëêèëüíîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè
çàìåùåííûì 1, 2 èëè 3 -ÎÍ,

-Î-(C1-C4)-àëêèë èëè R10,
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âî âñåõ åãî ñòåðåîèçîìåðíûõ ôîðìàõ è ñìåñ õ â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

(6) Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I, ãäå
R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8.
2. ïèðèäèë èëè áåíçîòèîôåíèë, ãäå ïèðèäèë èëè áåíçîòèîôåíèë  âë þòñ 

íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8, èëè
3. ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç òèåíèëà, òèàäèàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà è òèàçîëèëà, ãäå

óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë çàìåùåí îñòàòêîì, âûáðàííûì èç òèåíèëà, 2-òèåíèëà è 3-òèåíèëà,
ãäå óêàçàííûé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br, -OCH3 èëè -C(O)-NH2,
ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ïèðèäèëà, ïèðèäèë-N-îêñèäà,

ïèððîëèëà, òèåíèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà, òèàçîëèëà,
èçîòèàçîëèëà, òèàäèàçîëèëà, ïèðèìèäèíèëà, ïèðèäàçèíèëà èëè ïèðàçèíèëà è  âë åòñ 
íåçàìåùåííîé èëè çàìåùåííîé 1, 2, 3, èëè 4 R3, èëè çàìåùåííîé 1 èëè 2 =Î,

Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -C(O)-; -SO2-, CH2-C(O)-NH-, ìåòèëåí èëè ýòèëåí,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü èëè ìåòèëåí,
R1-N-R2-V ìîãóò îáðàçîâàòü 4-7-÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, âûáðàííóþ èç àçåòèäèíà,

ïèððîëèäèíà, ïèïåðèäèíà è,
R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, =O, ìåòèë, ýòèë èëè -NH2,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. öèêëè÷åñêèé îñòàòîê èç ãðóïïû, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíè , êîòîðûå ïîëó÷åíû èç

àçàèíäîëèëà(1Í-ïèððîëîïèðèäèíà), àçåòèäèíà, 1,4-äèàçåïàíà, èçîêñàçîëà, èçîõèíîëèíà,
ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèðàçèíà, ïèðèäàçèíà, ïèðèìèäèíà, ïèððîëèäèíà, õèíàçîëèíà,
õèíîëèíà èëè òåòðàãèäðîïèðàíà,

ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, èëè
äèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè

2. ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî- èëè äèçàìåùåííûì,
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,

G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(CH2)m- èëè -(CH2)m-NR10-, ãäå m ïðåäñòàâë åò
ñîáîé öåëûå ÷èñëà 1 èëè 2,

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, -(C2-C4)-àëêèë, àçåïàíèë, öèêëîïðîïèë,
öèêëîáóòèë, öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë, èìèäàçîëèë, êåòîìîðôîëèíèë, [1,4]îêñàçåïàíèë,
ïèïåðèäèíèë, ïèïåðèäîíèë, ïèðàçèíèë, ïèðàçîëèë, ïèðèäàçèíèë, ïèðèäèë, ïèðèìèäèë,
ïèððîëèäèíèë, 1,4,5,6-òåòðàãèäðîïèðèäàçèíèë èëè òåòðàãèäðîïèðàíèë, ãäå îñòàòêè
 âë þòñ  íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, èëè äèçàìåùåííûìè íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà R14

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) ôòîð, õëîð,
3) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
4) -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,
5) ôåíèë, ãäå ôåíèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì,

íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
6) -(C0-C4)-àëêèëåí-O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
à) àòîì âîäîðîäà,
b) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
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ñ) -CF3 èëè
d) -CHF2,
7) -CN,
8) -NR10-SO2-R

10,
9) -SOs-R

11, ãäå s ðàâíî 1 èëè 2,
10) -SOt-N(R11)-R12, ãäå t ðàâíî 1 èëè 2,
11) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)- R11,
12) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-Î-R11,
13) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-N(R11)-R12,
14) -(C0-C4)-àëêèëåí-N(R11)-R12,
15) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-(C1-C4)-àëêèë,
16) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-R17,
17) -(C0-C2)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-(C2-C4)-àëêèëåí-O-Ñ(O)-O-(C1-C6)-àëêèë èëè
18) -C(O)-O-C(R15, R16)-O-C(O)-O-R17,
R11 è R12  âë þòñ  íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
3) -(C0-C6)-àëêèë-(C3-C6)-öèêëîàëêèë,
4) -O-R17 èëè
5) -(C0-C6)-àëêèëãåòåðîöèêëèë, ãäå àëêèë è ãåòåðîöèêëèë  âë þòñ  íåçàâèñèìî äðóã îò

äðóãà íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûìè R13, è ãäå ãåòåðîöèêëèë
âûáðàí èç àçåòèäèíà, èìèäàçîëèäèíà, ìîðôîëèíà, (1,4)-îêñàçåïàíà èëè ïèððîëèäèíà, èëè

R11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâûâàòü êîëüöî,
êîòîðîå âûáðàíî èç ãðóïïû àçåòèäèíà, èìèäàçîëèäèíà, ìîðôîëèíà, (1,4)-îêñàçåïàíà,
ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèððîëèäèíà èëè òèîìîðôîëèíà,

R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, -CN, =O, -OH, -CF3, -C(O)-O-R10, -C(O)-
N(R10)-R20, -N(R10)-R20, -(C3-C6)-öèêëîàëêèë, -(C0-C3)-àëêèëåí-O-R10, -Si-
(CH3)3, -S-R10, -SO2-R10, èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(C1-C4)-àëêèë
èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

R15 è R16 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà âîäîðîä, -(C1-C4)-àëêèë, èëè
âìåñòå îáðàçóþò êîëüöî, âûáðàííîå èç öèêëîïðîïèëà, öèêëîáóòèëà, öèêëîïåíòèëà èëè
öèêëîãåêñèëà, ãäå êàæäîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè çàìåùåííûì îò 1 äî 3 R10, è

R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(C1-C6)-àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-ÎÍ, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C6)-
àëêèë, -(C1-C6)-àëêèë-Î-(C1-C8)-àëêèë-(C3-C8)-öèêëîàëêèë, -(C0-C6)-àëêèë-(C3-C8)-
öèêëîàëêèë, ãäå óêàçàííîå öèêëîàëêèëüíîå êîëüöî  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè
çàìåùåííûì 1, 2 èëè 3 -ÎÍ, -Î-(C1-C4)-àëêèëîì èëè R10,

âî âñåõ åãî ñòåðåîèçîìåðíûõ ôîðìàõ è ñìåñ õ â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

(7) Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I, ãäå
R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1. ïèðèäèë èëè áåíçîòèîôåíèë, ãäå ïèðèäèë èëè áåíçîòèîôåíèë  âë þòñ 

íåçàìåùåííûìè èëè ìîíî- èëè äèçàìåùåííûìè íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà R8, èëè
2. ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû òèåíèëà, òèàäèàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà è

òèàçîëèëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  çàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà,
îñòàòêîì, âûáðàííûì èç òèåíèëà, 2-òèåíèëà è 3-òèåíèëà, ãäå óêàçàííûé îñòàòîê  âë åòñ 
íåçàìåùåííûì èëè ìîíî- èëè äèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br, -OCH3 èëè -C(O)-NH2,
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ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèðèäèë è  âë åòñ  íåçàìåùåííîé èëè çàìåùåííîé
1, 2, 3, èëè 4 R3, èëè çàìåùåííîé îäíèì èëè äâóì  =Î,

Q ïðåäñòàâë åò -CH2-C(O)-NH- èëè ìåòèëåí,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
R14 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, =O, ìåòèë, ýòèë èëè -NH2,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðèäèí, ãäå ïèïåðèäèí  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî- èëè

äèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14, èëè
G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, -(C2-C4)-àëêèë, èçîïðîïèë èëè ïèðèäèë, ãäå

îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî- èëè äè- çàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò
äðóãà, R14,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
2) ôòîð, õëîð,
3) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
4) -(C0-C2)-àëêèëåí-O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
à) àòîì âîäîðîäà èëè
b) -(C1-C4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî-, äè- èëè

òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R13,
5) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
6) -(C0-C4)-àëêèëåí-Ñ(O)-N(R11)-R12,
R11 è R12 íåçàâèñèìû äðóã îò äðóãà è  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
1) âîäîðîä èëè
2) -(Ñ1-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã

îò äðóãà, R13, èëè
R11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâàòü êîëüöî,

âûáðàííîå èç ãðóïïû àçåòèäèíà, èìèäàçîëèäèíà, ìîðôîëèíà, (1,4)-îêñàçåïàíà,
ïèïåðàçèíà, ïèïåðèäèíà, ïèððîëèäèíà èëè òèîìîðôîëèíà,

R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, =O, -OH, -CF3, -C(O)-O-R10, -C(O)-N(R10)-R20, -N(R10)-R20,
èëè -(C0-C3)-àëêèëåí-O-R10,

R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà âîäîðîä, -(C1-C4)-àëêèë
èëè -(C1-C3)-ïåðôòîðàëêèë,

âî âñåõ åãî ñòåðåîèçîìåðíûõ ôîðìàõ è ñìåñ õ â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.

(8) Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I, êîòîðûå
ïðåäñòàâë þò ñîáîé

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-
ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-
èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-
èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó,

2-[(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä] 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-
ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû,

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-
ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-
èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó,
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(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-îêñî-
4,5-äèãèäðî-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèïåðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(3,4,5,6-
òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']áèïèðèäèíèë-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé
êèñëîòû,

1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(3,4,5,6-òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']
áèïèðèäèíèë-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó,

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-
ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-c]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-
ãèäðîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-c]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-(2-
ìåòèîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-c]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-(2-
ãèäðîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-c]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë)-5-(2-
ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-c]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû èëè

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë)-5-(2-
ãèäðîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-c]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû.

Èñïîëüçóåìûé â íàñòî ùåì îïèñàíèè òåðìèí "àëêèë" ñëåäóåò ïîíèìàòü â ñàìîì
øèðîêîì ñìûñëå äë  îáîçíà÷åíè  óãëåâîäîðîäíûõ îñòàòêîâ, êîòîðûå ìîãóò áûòü
ëèíåéíûìè èëè ðàçâåòâëåííûìè, è êîòîðûå ìîãóò áûòü àöèêëè÷åñêèìè èëè öèêëè÷åñêèìè
îñòàòêàìè, èëè âêëþ÷àòü ëþáóþ êîìáèíàöèþ àöèêëè÷åñêèõ è öèêëè÷åñêèõ ñóáúåäèíèö.
Êðîìå òîãî, èñïîëüçóåìûé â íàñòî ùåì îïèñàíèè òåðìèí "àëêèë"  ñíî âêëþ÷àåò
íàñûùåííûå ãðóïïû, à òàêæå íåíàñûùåííûå ãðóïïû, ãäå ïîñëåäíèå ãðóïïû ñîäåðæàò îäíó
èëè íåñêîëüêî, íàïðèìåð, 1, 2 èëè 3, äâîéíûõ ñâ çåé è/èëè òðîéíûõ ñâ çåé ïðè óñëîâèè,
÷òî äâîéíûå ñâ çè íå ðàñïîëîæåíû âíóòðè öèêëè÷åñêîé àëêèëüíîé ãðóïïû òàêèì îáðàçîì,
÷òî ïîëó÷àåòñ  àðîìàòè÷åñêà  ñèñòåìà. Âñå ýòè óêàçàíè  òàêæå îòíîñ òñ  ê ñèòóàöèè,
åñëè àëêèëüíà  ãðóïïà âñòðå÷àåòñ  êàê çàìåñòèòåëü íà äðóãîì îñòàòêå, íàïðèìåð, â
àëêîêñèîñòàòêå, àëêîêîñèêàðáîíèëüíîì îñòàòêå èëè àðèëàëêèëüíîì îñòàòêå. Ïðèìåðû "-
(Ñ1-Ñ8)-àëêèëà" èëè "-(Ñ1-Ñ8)-àëêèëåíà" ïðåäñòàâë þò ñîáîé àëêèëüíûå îñòàòêè,
ñîäåðæàùèå îò 1 äî 8 àòîìîâ óãëåðîäà, ïðåäñòàâë þò ñîáîé ìåòèë, ìåòèëåí, ýòèë,
ýòèëåí, ïðîïèë, ïðîïèëåí, áóòèë, áóòèëåí, ïåíòèë, ïåíòèëåí, ãåêñèë, ãåïòèë èëè îêòèë,
í-èçîìåðû âñåõ ýòèõ îñòàòêîâ, èçîïðîïèë, èçîáóòèë, 1-ìåòèëáóòèë, èçîïåíòèë,
íåîïåíòèë, 2,2-äèìåòèëáóòèë, 2-ìåòèëïåíòèë, 3-ìåòèëïåíòèë, èçîãåêñèë, âòîð-áóòèë,
òðåò-ïåíòèë, òðåò-áóòèë, òðåò-ïåíòèë. Òåðìèí "-(Ñ0-Ñ6)-àëêèë" èëè "-(Ñ0-Ñ8)-àëêèëåí"
ïðåäñòàâë åò ñîáîé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê, ñîäåðæàùèé îò 1 äî 8 àòîìîâ óãëåðîäà.
Òåðìèí "-Ñ0-àëêèë" èëè "Ñ0-àëêèëåí" ïðåäñòàâë åò ñîáîé êîâàëåíòíóþ ñâ çü.

Íåíàñûùåííûå àëêèëüíûå îñòàòêè ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íàïðèìåð, àëêåíèëüíûå
îñòàòêè, òàêèå êàê âèíèë, 1-ïðîïåíèë, 2-ïðîïåíèë (=àëëèë), 2-áóòåíèë, 3-áóòåíèë, 2-
ìåòèë-2-áóòåíèë, 3-ìåòèë-2-áóòåíèë, 5-ãåêñåíèë èëè 1,3-ïåíòàäèåíèë, èëè àëêèíèëüíûå
îñòàòêè, òàêèå êàê ýòèíèë, 1-ïðîïèîíèë, 2-ïðîïèîíèë (=ïðîïàðãèë) èëè 2-áóòèíèë.
Àëêèëüíûå îñòàòêè ìîãóò òàêæå áûòü íåíàñûùåííûìè, êîãäà îíè çàìåùåíû.
Ïðèìåðàìè -(Ñ3-Ñ8)-öèêëîàëêèëüíûõ öèêëè÷åñêèõ àëêèëüíûõ îñòàòêîâ  âë þòñ 
öèêëîàëêèëüíûå îñòàòêè, ñîäåðæàùèå îò 3 äî 8 êîëüöåâûõ àòîìîâ óãëåðîäà, ïîäîáíûõ
öèêëîïðîïèëó, öèêëîáóòèëó, öèêëîïåíòèëó, öèêëîãåêñèëó, öèêëîãåïòèëó èëè öèêëîîêòèëó,
êîòîðûå ìîãóò òàêæå áûòü çàìåùåííûìè è/èëè íåíàñûùåííûìè. Íåíàñûùåííûå
öèêëè÷åñêèå àëêèëüíûå ãðóïïû è íåíàñûùåííûå öèêëîàëêèëüíûå ãðóïïû, ïîäîáíûå,
íàïðèìåð, öèêëîïåíòèëó èëè öèêëîãåêñåíèëó, ìîãóò áûòü ñâ çàíû ÷åðåç ëþáîé àòîì
óãëåðîäà.

Ïîäðàçóìåâàåòñ , ÷òî òåðìèíû "ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-14-÷ëåííûé
àðèë" èëè "-(Ñ6-Ñ14)-àðèë" îçíà÷àþò àðîìàòè÷åñêèå óãëåâîäîðîäíûå ðàäèêàëû,
ñîäåðæàùèå îò 6 äî 14 àòîìîâ â êîëüöå. Ïðèìåðàìè -(Ñ6-Ñ14)-àðèëüíûõ ðàäèêàëîâ
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 âë þòñ  ôåíèë, íàôòèë, íàïðèìåð, 1-íàôòèë è 2-íàôòèë, áèôåíèëèë, íàïðèìåð, 2-
áèôåíèëèë, 3-áèôåíèëèë è 4-áèôåíèëèë, àíòðèë èëè ôëóîðåíèë. Áèôåíèëüíûå ðàäèêàëû,
íàôòèëüíûå ðàäèêàëû è, â ÷àñòíîñòè, ôåíèëüíûå ðàäèêàëû ïðåäñòàâë þò ñîáîé
ïðåäïî÷òèòåëüíûå àðèëüíûå ðàäèêàëû.

Òåðìèíû "ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 4-15-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë" èëè "-
(Ñ4-Ñ15)-ãåòåðîöèêëèë" îòíîñ òñ  ê ãåòåðîöèêëàì, â êîòîðûõ îäèí èëè íåñêîëüêî èç 4-15
àòîìîâ óãëåðîäà çàìåùåíû ãåòåðîàòîìàìè, òàêèìè êàê àçîò, êèñëîðîä èëè ñåðà.

Ïðèìåðàìè  âë þòñ  àêðèäèíèë, 8-àçàáèöèêëî[3.2.1]îêò-3-èë, àçàèíäîë(1Í-
ïèððîëîïèðèäèíèë), àçàáåíçèìèäàçîëèë, àçàñïèðîäåêàíèë, àçåïèíèë, àçåòèäèíèë,
àçèðèäèíèë, áåíçèìèäàçîëèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèîôóðàíèë, áåíçîòèîôåíèë,
áåíçîêñàçîëèë, áåíçòèàçîëèë, áåíçòðèàçîëèë, áåíçòåòðàçîëèë, áåíçèçîêñàçîëèë,
áåíçèçîòèàçîëèë, êàðáàçîëèë, 4àÍ-êàðáàçîëèë, êàðáîëèíèë, õðîìàíèë, õðîìåíèë,
öèííîëèíèë, äåêàãèäðîõèíîëèíèë, 4,5-äèãèäðîîêñàçîëèíèë, äèîêñàçîëèë, äèîêñàçèíèë, 1,3-
äèîêñîëàíèë, 1,3-äèîêñîëåíèë, 6Í-1,5,2-äèòèàçèíèë, äèãèäðîôòîð[2,3-b]-
òåòðàãèäðîôóðàíèë, ôóðàíèë, ôóðàçàíèë, èìèäàçîëèäèíèë, èìèäàçîëèíèë, èìèäàçîëèë,
1Í-èíäàçîëèë, èíäîëèíèë, èíäîëèçèíèë, èíäîëèë, 3Í-èíäîëèë, èçîáåíçîôóðàíèë,
èçîõðîìàíèë, èçîèíäàçîëèë, èçîèíäîëèíèë, èçîèíäîëèë, èçîõèíîëèíèë(áåíçèìèäàçîëèë),
èçîòèàçîëèë, èçîòèàçîëèäèíèë, èçîòèàçîëèíèë, èçîêñàçîëèë, èçîêñàçîëèíèë,
èçîêñàçîëèäèíèë, 2-èçîêñàçîëèíèë, êåòîïèïåðàçèíèë, ìîðôîëèíèë, íàôòèðèäèíèë,
îêòàãèäðîèçîõèíîëèíèë, îêñàäèàçîëèë, 1,2,3-îêñàäèàçîëèë, 1,2,4-îêñàäèàçîëèë, 1,2,5-
îêñàäèàçîëèë, 1,3,4-îêñàäèàçîëèë, 1,2-îêñàòèåïàíèë, 1,2-îêñàòèîëàíèë, 1,4-
îêñàçåïàíèë, 1,2-îêñàçèíèë, 1,3-îêñàçèíèë, 1,4-îêñàçèíèë, îêñàçîëèäèíèë, îêñàçîëèíèë,
îêñàçîëèë, îêñåòàíèë, îêñîêàíèë, ôåíàíòðèäèíèë, ôåíàíòðîëèíèë, ôåíàçèíèë,
ôåíîòèàçèíèë, ôåíîêñàòèèíèë, ôåíîêñàçèíèë, ôòàëàçèíèë, ïèïåðàçèíèë, ïèïåðèäèíèë,
ïòåðèäèíèë, ïóðèíèë, ïèðàíèë, ïèðàçèíèë, ïèðàçîëèäèíèë, ïèðàçîëèíèë, ïèðàçîëèë,
ïèðèäàçèíèë, ïèðèäîîêñàçîëèë, ïèðèäîèìèäàçîëèë, ïèðèäîòèàçîëèë, ïèðèäèë,
ïèðèìèäèíèë, ïèððîëèäèíèë, ïèððîëèäèíîíèë, ïèððîëèíèë, 2Í-ïèððîëèë, ïèððîëèë,
õèíàçîëèíèë, õèíîëèíèë, 4Í-õèíîëèçèíèë, õèíîêñàëèíèë, õèíóêëèäèíèë,
òåòðàãèäðîôóðàíèë, òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèë, òåòðàãèäðîõèíîëèíèë, òåòðàãèäðîôóðàíèë,
òåòðàãèäðîïèðàíèë, òåòðàãèäðîïèðèäèíèë, òåòðàãèäðîòèîôåíèë, òåòðàçèíèë, òåòðàçîëèë,
6Í-1,2,5-òèàäèàçèíèë, 1,2,3-òèàäèàçîëèë, 1,2,4-òèàäèàçîëèë, 1,2,5-òèàäèàçîëèë, 1,3,4-
òèàäèàçîëèë, òèàíòðåíèë, 1,2-òèàçèíèë, 1,3-òèàçèíèë, 1,4-òèàçèíèë, 1,3-òèàçîëèë,
òèàçîëèë, òèàçîëèäèíèë, òèàçîëèíèë, òèåíèë, òèåòàíèë, òèåíîòèàçîëèë, òèåíîîêñàçîëèë,
òèåíîèìèäàçîëèë, òèåòàíèë, òèîìîðôîëèíèë, 1λ6-òèîìîðôîëèíèë, òèîôåíîëèë, òèîôåíèë,
òèîïèðàíèë, 1,2,3-òðèàçèíèë, 1,2,4-òðèàçèíèë, 1,3,5-òðèàçèíèë, 1,2,3-òðèàçîëèë, 1,2,4-
òðèàçîëèë, 1,2,5-òðèàçîëèë, 1,3,4-òðèàçîëèë è êñàíòåíèë.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ãåòåðîöèêëû, òàêèå êàê áåíçèìèäàçîëèë, 1,3-
áåíçîäèîêñîëèë, áåíçîôóðàíèë, áåíçîòèàçîëèë, áåíçîòèîôåíèë, áåíçîêñàçîëèë, õðîìàíèë,
öèííîëèíèë, 2-ôóðèë, 3-ôóðèë, èìèäàçîëèë, èíäîëèë, èíäàçîëèë, èçîõðîìàíèë,
èçîèíäîëèë, èçîõèíîëèíèë, èçîòèàçîëèë, èçîêñàçîëèë, îêñàçîëèë, ôòàëàçèíèë,
ïòåðèäèíèë, ïóðèíèë, ïèðàçèíèë, ïèðàçîëèë, ïèðàäèçèíèë, ïèðèäîèìèäàçîëèë,
ïèðèäîïèðèäèíèë, ïèðèäîïèðèìèäèíèë, 2-ïèðèäèë, 3-ïèðèäèë, 4-ïèðèäèë, ïèðèìèäèíèë,
ïèððîëèë; 2-ïèððîëèë, 3-ïèððîëèë, õèíîëèíèë, õèíàçîëèíèë, õèíîêñàëèíèë, òåòðàçîëèë,
òèàçîëèë, 2-òèåíèë è 3-òèåíèë.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  òàêæå:
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Òåðìèíû "het" èëè "3-7-÷ëåííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ñîäåðæàùèé äî 1, 2, 3 èëè 4
ãåòåðîàòîìîâ", îòíîñ òñ  ê ñòðóêòóðàì ãåòåðîöèêëîâ, êîòîðûå ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç
ñîåäèíåíèé, òàêèõ êàê àçåïèí, àçåòèäèí, àçèðèäèí, àçèðèí, 1,4-äèàçåïàí, 1,2-äèàçåïèí,
1,3-äèàçåïèí, 1,4-äèàçåïèí, äèàçèðèäèí, äèàçèðèí, äèîêñàçîë, äèîêñàçèí, äèîêñîë, 1,3-
äèîêñîëåí, 1,3-äèîêñîëàí, ôóðàí, èìèäàçîë, èìèäàçîëèí, èìèäàçîëèäèí, èçîòèàçîë,
èçîòèàçîëèäèí, èçîòèàçîëèí, èçîêñàçîë, èçîêñàçîëèí, èçîêñàçîëèäèí, 2-èçîêñàçîëèí,
êåòîìîðôîëèí, êåòîïèïåðàçèí, ìîðôîëèí, 1,2-îêñàòèåïàí, 1,2-îêñàòèîëàí, 1,4-îêñàçåïàí,
1,2-îêñàçèí, 1,3-îêñàçèí, 1,4-îêñàçèí, îêñàçîë, îêñàçèðèäèí, îêñåòàí, îêñèðàí,
ïèïåðàçèí, ïèïåðèäèí, ïèðàí, ïèðàçèí, ïèðàçîë, ïèðàçîëèí, ïèðàçîëèäèí, ïèðèäàçèí,
ïèðèäèí, ïèðèìèäèí, ïèððîë, ïèððîëèäèí, ïèððîëèäèíîí, ïèððîëèí, òåòðàãèäðîôóðàí,
òåòðàãèäðîïèðàí, òåòðàãèäðîïèðèäèí, òåòðàçèí, òåòðàçîë, òèàäèàçèí, òèàäèàçîë, 1,2-
òèàçèí, 1,3-òèàçèí, 1,4-òèàçèí, 1,3-òèàçîë, òèàçîë, òèàçîëèäèí, òèàçîëèí, òèåíèë,
òèåòàí, òèîìîðôîëèí, òèîïèðàí, 1,2,3-òðèàçèí, 1,2,4-òðèàçèí, 1,3,5-òðèàçèí, 1,2,3-
òðèàçîë èëè 1,2,4-òðèàçîë.

Òåðìèí "ãðóïïà R1-N-R2-V ìîæåò îáðàçîâûâàòü 4-7-÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó" èëè
"R 11 è R12 âìåñòå ñ àòîìîì àçîòà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâûâàòü 4-7-
÷ëåííîå ìîíîöèêëè÷åñêîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, êîòîðîå, â äîïîëíåíèå ê àòîìó
àçîòà, ìîãóò ñîäåðæàòü 1 èëè 2 îäèíàêîâûõ èëè ðàçëè÷íûõ êîëüöåâûõ ãåòåðîàòîìà,
âûáðàííûõ èç êèñëîðîäà, ñåðû è àçîòà" îòíîñ òñ  ê ñòðóêòóðàì ãåòåðîöèêëîâ, êîòîðûå
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç òàêèõ ñîåäèíåíèé êàê àçåïàí, àçåïèí, àçåòèäèí, äèîêñàçîë,
äèîêñàçèí, 1,4-äèàçåïàí, 1,2-äèàçåïèí, 1,3-äèàçåïèí, 1,4-äèàçåïèí, èìèäàçîë,
èìèäàçîëèí, èìèäàçîëèäèí, èçîòèàçîë, èçîòèàçîëèäèí, èçîòèàçîëèí, èçîêñàçîë,
èçîêñàçîëèí, èçîêñàçîëèäèí, 2-èçîêñàçîëèí, êåòîïèïåðàçèí, ìîðôîëèí, [1,4]îêñàçåïàí,
îêñàçîë, ïèïåðàçèí, ïèïåðèäèí, ïèðàçèí, ïèðàçîë, ïèðàçîëèí, ïèðàçîëèäèí, ïèðèäàçèí,
ïèðèäèí, ïèðèìèäèí, ïèððîë, ïèððîëèäèí, ïèððîëèäèíîí, ïèððîëèí, òåòðàãèäðîïèðèäèí,
òåòðàçèí, òåòðàçîë, òèàçîë, òèàäèàçîë, òèàçîëèäèí, òèàçîëèí, òèîìîðôîëèí, 1,2,3-
òðèàçèí, 1,2,4-òðèàçèí, 1,3,5-òðèàçèí, 1,2,3-òðèàçîë èëè 1,2,4-òðèàçîë.

Òåðìèí "R15 è R16 âìåñòå ñ àòîìîì óãëåðîäà, ñ êîòîðûì îíè ñâ çàíû, ìîãóò
îáðàçîâûâàòü 3-6-÷ëåííîå êàðáîöèêëè÷åñêîå êîëüöî" îòíîñèòñ  ê ñòðóêòóðàì, êîòîðûå
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç ñîåäèíåíèé, òàêèõ êàê öèêëîïðîïèë, öèêëîáóòèë, öèêëîïåíòèë èëè
öèêëîãåêñèë.

Òåðìèí "ïîäñòðóêòóðà

â ôîðìóëå I" èëè " ïîäñòðóêòóðà D" ïðåäñòàâë åò ñîáîé
4-8-÷ëåííóþ íàñûùåííóþ, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííóþ èëè àðîìàòè÷åñêóþ öèêëè÷åñêóþ

ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 0, 1, 2, 3 èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû èëè
êèñëîðîäà" îòíîñèòñ  ê ñòðóêòóðàì, êîòîðûå ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç ñîåäèíåíèé, òàêèõ
êàê àçåïàí, àçåòèäèí, àçåòèí, àçîêàí, àçîêàí-2-îí, öèêëîáóòèë, öèêëîîêòàí,
öèêëîîêòåí, öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë, öèêëîãåïòèë, öèêëîîêòèë, 1,2-äèàçåïàí, 1,2-
äèàçåïèí, 1,3-äèàçåïèí, 1,4-äèàçåïèí, [1,4]äèàçîêàí, [1,2]äèàçîêàí-3-îí, [1,3]
äèàçîêàí-2-îí, äèîêñàçîë, äèîêñàçèí, äèîêñîë, 1,3-äèîêñîëåí, 1,3-äèîêñîëàí, ôóðàí,
èìèäàçîë, èìèäàçîëèí, èìèäàçîëèäèí, èçîòèàçîë, èçîòèàçîëèäèí, èçîòèàçîëèí, èçîêñàçîë,
èçîêñàçîëèí, èçîêñàçîëèäèí, 2-èçîêñàçîëèí, êåòîïèïåðàçèí, ìîðôîëèí, 1,4-îêñààçåïàí,
1,2-îêñàòèåïàí, 1,2-îêñàòèîëàí, 1,2-îêñàçèí, 1,3-îêñàçèí, 1,4-îêñàçèí, îêñàçîë, [1,4]
îêñàçîêàí, [1,3]îêñàçîêàí-2-îí, îêñåòàí, îêñîêàí, îêñîêàí-2-îí, ïèïåðàçèí, ïèïåðèäèí,
ôåíèë, ïèðàí, ïèðàçèí, ïèðàçîë, ïèðàçîëèí, ïèðàçîëèäèí, ïèðèäàçèí, ïèðèäèí,
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ïèðèìèäèí, ïèððîë, ïèððîëèäèí, ïèððîëèäèíîí, ïèððîëèí, 5,6,7,8-òåòðàãèäðî-1Í-àçîöèí-2-
îí, òåòðàãèäðîôóðàí, òåòðàãèäðîïèðàí, òåòðàãèäðîïèðèäèí, òåòðàçèí, òèàäèàçèí,
òèàäèàçîë, 1,2-òèàçèí, 1,3-òèàçèí, 1,4-òèàçèí, 1,3-òèàçîë, òèàçîë, òèàçîëèäèí,
òèàçîëèí, òèåòàí, òèîêàí, òèîêàí-1,1-äèîêñèä, òèîêàí-1-îêñèä, òèîêàí-2-îí,
òèîìîðôîëèí, òèîïèðàí, 1,2,3-òðèàçèí, 1,2,4-òðèàçèí, 1,3,5-òðèàçèí, 1,2,3-òðèàçîë èëè
1,2,4-òðèàçîë.

Òåðìèí "ïîäñòðóêòóðà D" ïðåäñòàâë åò ñîáîé 5-6-÷ëåííóþ íàñûùåííóþ, ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííóþ èëè àðîìàòè÷åñêóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 0, 1, 2, 3 èëè 4
ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà, ñåðû èëè êèñëîðîäà" îòíîñèòñ  ê ñòðóêòóðàì, êîòîðûå
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû èç ñîåäèíåíèé, òàêèõ êàê öèêëîïåíòèë, öèêëîãåêñèë, äèîêñàçîë,
äèîêñàçèí, äèîêñîë, 1,3-äèîêñîëåí, 1,3-äèîêñîëàí, ôóðàí, èìèäàçîë, èìèäàçîëèí,
èìèäàçîëèäèí, èçîòèàçîë, èçîòèàçîëèäèí, èçîòèàçîëèí, èçîêñàçîë, èçîêñàçîëèí,
èçîêñàçîëèäèí, 2-èçîêñàçîëèí, êåòîìîðôîëèí, êåòîïèïåðàçèí, ìîðôîëèí, 1,2-îêñàòèîëàí,
1,2-îêñàçèí, 1,3-îêñàçèí, 1,4-îêñàçèí, îêñàçîë, ïèïåðàçèí, ïèïåðèäèí, ôåíèë, ïèðàí,
ïèðàçèí, ïèðàçîë, ïèðàçîëèí, ïèðàçîëèäèí, ïèðàçèí, ïèðàçèíîí, ïèðèäàçèí, ïèðèäàçîí,
ïèðèäèí, ïèðèäîí, ïèðèìèäèí, ïèðèìèäîí, ïèððîë, ïèððîëèäèí, ïèððîëèäèíîí, ïèððîëèí,
òåòðàãèäðîôóðàí, òåòðàãèäðîïèðàí, òåòðàãèäðîïèðèäèí, òåòðàçèí, òåòðàçîë, òèàäèàçèí,
òèàäèàçîë, 1,2-òèàçèí, 1,3-òèàçèí, 1,4-òèàçèí, 1,3-òèàçîë, òèàçîë, òèàçîëèäèí,
òèàçîëèí, òèîìîðôîëèí, òèîïèðàí, òåòðàçèí, òåòðàçîë, 1,2,3-òðèàçèí, 1,2,4-òðèàçèí,
1,3,5-òðèàçèí, 1,2,3-òðèàçîë èëè 1,2,4-òðèàçîë.

Òåðìèí "R1 è R3 âìåñòå ñ àòîìàìè, ñ êîòîðûìè îíè ñâ çàíû, ìîãóò îáðàçîâàòü 6-8-
÷ëåííóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 1, 2, 3 èëè 4 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç àçîòà,
ñåðû èëè êèñëîðîäà" îòíîñèòñ  ê ñòðóêòóðàì ãåòåðîöèêëîâ, êîòîðûå ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû
èç ñîåäèíåíèé, òàêèõ êàê àçîêàí, àçîêàí-2-îí, öèêëîãåïòèë, öèêëîãåêñèë, öèêëîîêòàí,
öèêëîîêòåí, 1,4-äèàçåïàí, 1,2-äèàçåïèí, 1,3-äèàçåïèí, 1,4-äèàçåïèí, [1,4]äèàçîêàí,
[1,2]äèàçîêàí-3-îí, [1,3]äèàçîêàí-2-îí, äèîêñàçèí, [1,4]äèîêñîêàí, äèîêñîë,
êåòîïèïåðàçèí, ìîðôîëèí, 1,2-îêñàòèåïàí, 1,4-îêñàçåïàí, 1,2-îêñàçèí, 1,3-îêñàçèí, 1,4-
îêñàçèí, [1,4]îêñàçîêàí, [1,3]îêñàçîêàí-2-îí, îêñîêàí, îêñîêàí-2-îí, ôåíèë,
ïèïåðàçèí, ïèïåðèäèí, ïèðàí, ïèðàçèí, ïèðèäàçèí, ïèðèìèäèí, 5,6,7,8-òåòðàãèäðî-1Í-
àçîöèí-2-îí èëè òèîìîðôîëèí.

Òî, ÷òî ìíîãèå èç ïåðå÷èñëåííûõ âûøå íàçâàíèé ãåòåðîöèêëîâ ïðåäñòàâë þò ñîáîé
õèìè÷åñêèå íàçâàíè  íåíàñûùåííûõ èëè àðîìàòè÷åñêèõ êîëüöåâûõ ñèñòåì, íå
ïîäðàçóìåâàåò, ÷òî 4-15-÷ëåííà  ìîíî- èëè ïîëèöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü ïîëó÷åíà
òîëüêî èç ñîîòâåòñòâóþùåé íåíàñûùåííîé êîëüöåâîé ñèñòåìû. Íàçâàíè  â íàñòî ùåì
îïèñàíèè ñëóæàò òîëüêî äë  îïèñàíè  êîëüöåâîé ñèñòåìû â îòíîøåíèè ðàçìåðà êîëüöà è
êîëè÷åñòâà ãåòåðîàòîìîâ è èõ îòíîñèòåëüíûõ ïîëîæåíèé. Êàê îáú ñíåíî âûøå, 4-15-
÷ëåííà  ìîíî- èëè ïîëèöèêëè÷åñêà  ãðóïïà ìîæåò áûòü íàñûùåííîé èëè ÷àñòè÷íî
íåíàñûùåííîé èëè àðîìàòè÷åñêîé è, òàêèì îáðàçîì, â ñëó÷àå ïðèãîäíîñòè, ìîæåò áûòü
ïîëó÷åíà íå òîëüêî èç ñàìèõ ïåðå÷èñëåííûõ âûøå ãåòåðîöèêëîâ, íî òàêæå èç âñåõ èõ
÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ ãèäðîãåíèçèðîâàííûõ àíàëîãîâ, à òàêæå èç èõ áîëåå âûñîêî
íåíàñûùåííûõ àíàëîãîâ. Â êà÷åñòâå ïðèìåðîâ ïîëíîñòüþ èëè ÷àñòè÷íî
ãèäðîãåíèçèðîâàííûõ àíàëîãîâ ïåðå÷èñëåííûõ âûøå ãåòåðîöèêëîâ, èç êîòîðûõ ìîæåò áûòü
ïîëó÷åíà ýòà ãðóïïà, ìîæíî óïîì íóòü ñëåäóþùèå: ïèððîëèí, ïèððîëèäèí,
òåòðàãèäðîôóðàí, òåòðàãèäðîòèîôåí, äèãèäðîïèðèäèí, òåòðàãèäðîïèðèäèí, ïèïåðèäèí, 1,3-
äèîêñîëàí, 2-èìèäàçîëèí, èìèäàçîëèäèí, 4,5-äèãèäðî-1,3-îêñàçîë, 1,3-îêñàçîëèäèí, 4,5-
äèãèäðî-1,3-òèàçîë, 1,3-òèàçîëèäèí, ïåðãèäðî-1,4-äèîêñàí, ïèïåðàçèí, ïåðãèäðî-1,4-
îêñàçèí (=ìîðôîëèí), ïåðãèäðî-1,4-òèàçèí (=òèîìîðôîëèí), ïåðãèäðîàçåïèí, èíäîëèí,
èçîèíäîëèí, 1,2,3,4-òåòðàãèäðîõèíîëèí èëè 1,2,3,4-òåòðàãèäðîèçîõèíîëèí.

Òåðìèí "-(Ñ1-Ñ3)-ïåðôòîðàëêèë" ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ
ôòîðèðîâàííûé àëêèëüíûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæíî ïîëó÷èòü èç îñòàòêîâ, òàêèõ
êàê -CF3, -CHF2, -CH2F, -CHF-CF3, -CHF-CHF2, -CHF-
CH2F, -CH2-CF3, -CH2-CHF2, -CH2-CH2F, -CF2-CF3, -CF2-CHF2, -CF2-CH2F, -CH2-CHF-
CF3, -CH2-CHF-CHF2, -CH2-CHF-
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CH2F, -CH2-CH2-CF3, -CH2-CH2-CHF2, -CH2-CH2-CH2F, -CH2-CF2-CF3, -CH2-CF2-CHF2, -CH2

-CF2-CH2F, -CHF-CHF-CF3, -CHF-CHF-CHF2, -CHF-CHF-CH2F, -CHF-CH2-CF3, -CHF-
CH2-CHF2, -CHF-CH2-CH2F, -CHF-CF2-CF3, -CHF-CF2-CHF2, -CHF-CF2-CH2F, -CF2-CHF-CF3,
-CF2-CHF-CHF2, -CF2-CHF-
CH2F, -CF2-CH2-CF3, -CF2-CH2-CHF2, -CF2-CH2-CH2F, -CF2-CF2-CF3, -CF2-CF2-CHF2 èëè -CF2

-CF2-CH2F.
Òåðìèí "-(Ñ1-Ñ3)-ïåðôòîðàëêèëåí" ïðåäñòàâë åò ñîáîé ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ

ôòîðèðîâàííûé àëêèëåíîâûé îñòàòîê, êîòîðûé ìîæíî ïîëó÷èòü èç îñòàòêîâ, òàêèõ
êàê -CF2-, -CHF-, -CHF-CHF2-, -CHF-CHF-, -CH2-CF2-, -CH2-CHF-, -CF2-CF2-, -CF2-CHF-
, -CH2-CHF-CF2-, -CH2-CHF-CHF-
, -CH2-CH2-CF2-, -CH2-CH2-CHF, -CH2-CF2-CF2-, -CH2-CF2-CHF-, -CHF-CHF-CF2-, -CHF-CHF-
CHF-, -CHF-CH2-CF2-, -CHF-CH2-CHF-, -CHF-CF2-CF2-, -CHF-CF2-CHF-, -CF2-CHF-
CF2-, -CF2-CHF-CHF-, -CF2-CH2-CF2-, -CF2-CH2-CHF-, -CF2-CF2-CF2- èëè -CF2-CF2-CHF.

Òåðìèí "îêñî-îñòàòîê" èëè "=Î" îòíîñèòñ  ê îñòàòêàì, òàêèì êàê êàðáîíèë (-Ñ(Î)-)
èëè íèòðîçî (-N=O). Ãàëîãåí ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôòîð, õëîð, áðîì èëè èîä,
ïðåäïî÷òèòåëüíî, ôòîð, õëîð èëè áðîì, îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíî õëîð èëè áðîì.

Îïòè÷åñêè àêòèâíûå àòîìû óãëåðîäà, ïðèñóòñòâóþùèå â ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû I, ìîãóò
íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà èìåòü êîíôèãóðàöèþ R èëè êîíôèãóðàöèþ S. Ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü â ôîðìå ÷èñòûõ ýíàíòèîìåðîâ èëè ÷èñòûõ
äèàñòåðåîìåðîâ èëè â ôîðìå ñìåñåé ýíàíòèîìåðîâ è/èëè äèàñòåðåîìåðîâ, íàïðèìåð, â
ôîðìå ðàöåìàòîâ. Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ÷èñòûì ýíàíòèîìåðàì è ñìåñ ì
ýíàíòèîìåðîâ, à òàêæå ê ÷èñòûì äèàñòåðåîìåðîâ è ñìåñ ì äèàñòåðåîìåðîâ. Èçîáðåòåíèå
âêëþ÷àåò ñìåñè äâóõ èëè áîëåå äâóõ ñòåðåîèçîìåðîâ ôîðìóëû I, è îíî âêëþ÷àåò âñå
ñîîòíîøåíè  ñòåðåîèçîìåðîâ â ñìåñ õ. Â ñëó÷àå, êîãäà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîãóò
ïðèñóòñòâîâàòü â âèäå Å-èçîìåðîâ èëè Z-èçîìåðîâ (èëè öèñ-èçîìåðîâ èëè òðàíñ-
èçîìåðîâ), èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  è ê ÷èñòûì Å-èçîìåðàì, è ê ÷èñòûì Z-èçîìåðàì è ê E/Z
ñìåñ ì âî âñåõ ñîîòíîøåíè õ. Èçîáðåòåíèå òàêæå âêëþ÷àåò âñå òàóòîìåðíûå ôîðìû
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I.

Äèàñòåðåîìåðû, âêëþ÷à  E/Z èçîìåðû, ìîæíî ðàçäåëèòü íà îòäåëüíûå èçîìåðû,
íàïðèìåð, õðîìàòîãðàôèåé. Ðàöåìàòû ìîæíî ðàçäåëèòü íà 2 ýíàíòèîìåðà îáû÷íûìè
ñïîñîáàìè, íàïðèìåð, õðîìàòîãðàôèåé, íà õèðàëüíûå ôàçû èëè ðàçäåëåíèåì, íàïðèìåð,
êðèñòàëëèçàöèåé äèàñòåðåîìåðíûõ ñîëåé, ïîëó÷åííûõ ñ îïòè÷åñêè àêòèâíûìè êèñëîòàìè
èëè îñíîâàíè ìè. Ñòåðåîõèìè÷åñêè îäíîðîäíûå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîæíî òàêæå
ïîëó÷èòü èñïîëüçîâàíèåì ñòåðåîõèìè÷åñêè îäíîðîäíûõ èñõîäíûõ ìàòåðèàëîâ èëè
èñïîëüçîâàíèåì ñòåðåîñåëåêòèâíûõ ðåàêöèé.

Ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ïðåäñòàâë þò ñîáîé
íåòîêñè÷íûå ñîëè, êîòîðûå  âë þòñ  ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûìè, â ÷àñòíîñòè,
ôàðìàöåâòè÷åñêè èñïîëüçóåìûìè ñîë ìè. Òàêèå ñîëè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, ñîäåðæàùèå
êèñëîòíûå ãðóïïû, íàïðèìåð, êàðáîêñèëüíóþ ãðóïïó ÑÎÎÍ, ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íàïðèìåð,
ñîëè ùåëî÷íûõ ìåòàëëîâ èëè ñîëè ùåëî÷íîçåìåëüíûõ ìåòàëëîâ, òàêèå êàê ñîëè íàòðè ,
ñîëè êàëè , ñîëè ìàãíè  è ñîëè êàëüöè , à òàêæå ñîëè ñ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûìè
èîíàìè ÷åòâåðòè÷íîãî àììîíè , òàêèìè êàê òåòðàìåòèëàììîíèé èëè òåòðàýòèëàììîíèé, è
êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè ñ àììîíèåì è ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûìè îðãàíè÷åñêèìè
àìèíàìè, òàêèìè êàê ìåòèëàìèí, äèìåòèëàìèí, òðèìåòèëàìèí, ýòèëàìèí, òðèýòèëàìèí,
ýòàíîëàìèí èëè òðèñ-(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèí. Îñíîâíûå ãðóïïû, ñîäåðæàùèåñ  â
ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû I, íàïðèìåð, àìèíîãðóïïû èëè ãóàíèäèíîãðóïïû, îáðàçóþò êèñëîòíî-
àääèòèâíûå ñîëè, íàïðèìåð, ñ íåîðãàíè÷åñêèìè êèñëîòàìè, òàêèìè êàê
õëîðèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, áðîìèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, ñåðíà  êèñëîòà, àçîòíà 
êèñëîòà èëè ôîñôîðíà  êèñëîòà, èëè ñ îðãàíè÷åñêèìè êàðáîíîâûìè êèñëîòàìè è
ñóëüôîíîâûìè êèñëîòàìè, òàêèìè êàê ìóðàâüèíà  êèñëîòà, óêñóñíà  êèñëîòà, ùàâåëåâà 
êèñëîòà, ëèìîííà  êèñëîòà, ìîëî÷íà  êèñëîòà,  áëî÷íà  êèñëîòà,  íòàðíà  êèñëîòà,
ìàëîíîâà  êèñëîòà, áåíçîéíà  êèñëîòà, ìàëåèíîâà  êèñëîòà, ôóìàðîâà  êèñëîòà, âèííà 
êèñëîòà, ìåòàíñóëüôîíîâà  êèñëîòà èëè ïàðà-òîëóîëñóëüôîíîâà  êèñëîòà. Ñîåäèíåíè 
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ôîðìóëû I, êîòîðûå îäíîâðåìåííî ñîäåðæàò îñíîâíóþ ãðóïïó è êèñëîòíóþ ãðóïïó,
íàïðèìåð, ãóàíèäèíîãðóïïó è êàðáîêñèëüíóþ ãðóïïó, ìîãóò òàêæå ïðèñóòñòâîâàòü â âèäå
öâèòòåðèîíîâ (áåòàèíîâ), êîòîðûå àíàëîãè÷íûì îáðàçîì âêëþ÷åíû â íàñòî ùåå
èçîáðåòåíèå.

Ñîëè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ìîæíî ïîëó÷èòü îáû÷íûìè ñïîñîáàìè, èçâåñòíûìè
ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè, íàïðèìåð, îáúåäèíåíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ñ
íåîðãàíè÷åñêîé èëè îðãàíè÷åñêîé êèñëîòîé èëè îñíîâàíèåì â ðàñòâîðèòåëå èëè
äèñïåðãèðóþùåì âåùåñòâå, èëè èç äðóãèõ ñîëåé êàòèîííûì èëè àíèîííûì îáìåíîì.
Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå âêëþ÷àåò âñå ñîëè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, êîòîðûå, ââèäó
íèçêîé ôèçèîëîãè÷åñêîé ïåðåíîñèìîñòè, ïð ìî íå ïîäõîä ò äë  èñïîëüçîâàíè  â
ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâàõ, íî ïîäõîä ò, íàïðèìåð, â êà÷åñòâå ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé
äë  ïðîâåäåíè  äàëüíåéøèõ õèìè÷åñêèõ ìîäèôèêàöèé ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I èëè â
êà÷åñòâå èñõîäíûõ ìàòåðèàëîâ äë  ïîëó÷åíè  ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå, êðîìå òîãî, âêëþ÷àåò âñå ðàñòâîðèòåëè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I,
íàïðèìåð ãèäðàòû èëè àääóêòû ñî ñïèðòàìè.

Èçîáðåòåíèå òàêæå âêëþ÷àåò ïðîèçâîäíûå è ìîäèôèêàöèè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I,
íàïðèìåð, ïðîëåêàðñòâà, çàùèùåííûå ôîðìû è äðóãèå ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå
ïðîèçâîäíûå, à òàêæå àêòèâíûå ìåòàáîëèòû ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I. Èçîáðåòåíèå
îòíîñèòñ , â ÷àñòíîñòè, ê ïðîëåêàðñòâàì è çàùèùåííûì ôîðìàì ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I,
êîòîðûå ìîãóò áûòü ïðåâðàùåíû â ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I â ôèçèîëîãè÷åñêèõ óñëîâè õ.
Ïîäõîä ùèå ïðîëåêàðñòâà äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, ò.å. õèìè÷åñêè ìîäèôèöèðîâàííûå
ïðîèçâîäíûå ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, èìåþùèå ñâîéñòâà, êîòîðûå óëó÷øàþòñ 
æåëàòåëüíûì îáðàçîì, íàïðèìåð, â îòíîøåíèè ðàñòâîðèìîñòè, áèîëîãè÷åñêîé äîñòóïíîñòè
èëè äëèòåëüíîñòè äåéñòâè , èçâåñòíû ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè. Áîëåå ïîäðîáíóþ
èíôîðìàöèþ, îòíîñ ùóþñ  ê ïðîëåêàðñòâàì, ìîæíî íàéòè â ñòàíäàðòíîé ëèòåðàòóðå,
ïîäîáíîé, íàïðèìåð, Design of Prodrugs, H. Bundgaard (ed.), Elsevier, 1985; Fleisher
et al., Advanced Drug Delivery Reviews 19 (1996) 115-130; èëè H. Bundgaard, Drugs of
the Future 16 (1991) 443, êîòîðûå âñå âêëþ÷åíû â íàñòî ùåå îïèñàíèå â êà÷åñòâå
ññûëêè. Ïîäõîä ùèå ïðîëåêàðñòâà äë  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ïðåäñòàâë þò ñîáîé, â
÷àñòíîñòè, àöèëüíûå ïðîëåêàðñòâà è êàðáàìàòíûå ïðîëåêàðñòâà àöèëàòèðóåìûõ
ñîäåðæàùèõ àçîò ãðóïï, òàêèõ êàê àìèíîãðóïïû è ãóàíèäèíîãðóïïû, à òàêæå ñëîæíîýôèðíûå
ïðîëåêàðñòâà è àìèäíûå ïðîëåêàðñòâà ãðóïï êàðáîíîâûõ êèñëîò, êîòîðûå ìîãóò
ïðèñóòñòâîâàòü â ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû I. Â àöèëüíûõ ïðîëåêàðñòâàõ è êàðáàìàòíûõ
ïðîëåêàðñòâàõ îäèí èëè íåñêîëüêî, íàïðèìåð, 1 èëè 2, àòîìà âîäîðîäà íà àòîìàõ àçîòà â
òàêèõ ãðóïïàõ çàìåùåíû àöèëüíîé ãðóïïîé èëè êàðáàìàòîì, ïðåäïî÷òèòåëüíî, -(Ñ1-Ñ6)-
àëêèëîêñèêàðáîíèëüíîé ãðóïïîé. Ïîäõîä ùèå àöèëüíûå ãðóïïû è êàðáàìàòíûå ãðóïïû äë 
àöèëüíûõ ïðîëåêàðñòâ è êàðáàìàòíûõ ïðîëåêàðñòâ ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íàïðèìåð,
ïðîëåêàðñòâà Rp1-CO- è Rp2-Î-CO-, ãäå Rp1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé (C1-C18)-àëêèë, (C1-C8)-
öèêëîàëêèë, (C3-C8)-öèêëîàëêèë-(C1-C4)-àëêèë, (C6-C14)-àðèë, Het-, (C6-C14)-àðèë-(C1-C4)-
àëêèë, èëè Het-(C1-C4)-àëêèë è â êîòîðûõ Rp2 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå äë  Rp1, çà
èñêëþ÷åíèåì âîäîðîäà.

Îñîáåííî ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïðåäñòàâë þò ñîáîé òå, â êîòîðûõ 2
èëè áîëåå îñòàòêîâ îïðåäåëåíû, êàê óêàçàíî âûøå, äë  ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû I, èëè îñòàòêè ìîãóò èìåòü îäèí èëè íåêîòîðûå èç ñïåöèôè÷åñêèõ îïðåäåëåíèé
îñòàòêîâ, ïðåäñòàâëåííûõ â èõ îáùèõ îïðåäåëåíè õ èëè â ïðåäñòàâëåííûõ âûøå
îïðåäåëåíè õ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ñîåäèíåíèé. Âñå âîçìîæíûå êîìáèíàöèè îïðåäåëåíèé,
ïðåäñòàâëåííûõ äë  ïðåäïî÷òèòåëüíûõ îïðåäåëåíèé îïðåäåëåííûõ îáîçíà÷åíèé îñòàòêîâ,
îïðåäåëåííî  âë þòñ  ïðåäìåòîì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

Òàêæå â îòíîøåíèè âñåõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, âñå èõ
ñòåðåîèçîìåðíûå ôîðìû è èõ ñìåñè â ëþáîì ñîîòíîøåíèè è èõ ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìûå ñîëè îïðåäåëåííî  âë þòñ  ïðåäìåòîì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , à òàêæå èõ
ïðîëåêàðñòâà. Àíàëîãè÷íûì îáðàçîì, òàêæå âî âñåõ ïðåäïî÷òèòåëüíûõ ñîåäèíåíè õ
ôîðìóëû I âñå îñòàòêè, êîòîðûå ïðèñóòñòâóþò áîëåå îäíîãî ðàçà â ìîëåêóëå,  âë þòñ 
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íåçàâèñèìûìè äðóã îò äðóãà è ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè.
Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîæíî ïîëó÷èòü èñïîëüçîâàíèåì ïðîöåäóð è ìåòîäèê, êîòîðûå

ñàìè ïî ñåáå èçâåñòíû è ïîí òíû ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè. Èñõîäíûå ìàòåðèàëû èëè
îáðàçóþùèå áëîêè äë  èñïîëüçîâàíè  â îáùèõ ñèíòåòè÷åñêèõ ïðîöåäóðàõ, êîòîðûå ìîæíî
ïðèìåíèòü ïðè ïîëó÷åíèè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, ëåãêî äîñòóïíû ñïåöèàëèñòó â äàííîé
îáëàñòè. Âî ìíîãèõ ñëó÷à õ îíè èìåþòñ  â ïðîäàæå èëè áûëè îïèñàíû â ëèòåðàòóðå. Èíà÷å
èõ ìîæíî ïîëó÷èòü èç ëåãêî äîñòóïíûõ ñîåäèíåíèé-ïðåäøåñòâåííèêîâ àíàëîãè÷íî
ïðîöåäóðàì, îïèñàííûì â ëèòåðàòóðå, èëè ïî ïðîöåäóðàì èëè àíàëîãè÷íî ïðîöåäóðàì,
îïèñàííûì â íàñòî ùåé çà âêå.

Â öåëîì, ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîæíî ïîëó÷èòü, íàïðèìåð â õîäå êîíâåðãåíòíîãî
ñèíòåçà, ñâ çûâàíèåì äâóõ èëè áîëåå ôðàãìåíòîâ, êîòîðûå ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû
ðåòðîñèíòåòè÷åñêè  èç ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I. Êîíêðåòíåå, ïîäõîä ùå çàìåùåííûå
èñõîäíûå àçàèíäîëüíûå ïðîèçâîäíûå èñïîëüçóþòñ  â êà÷åñòâå îáðàçóþùèõ áëîêîâ ïðè
ïîëó÷åíèè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I. Õîò  ðàçëè÷íûå ñèíòåòè÷åñêèå àñïåêòû õèìèè
àçàèíäîëîâ çíà÷èòåëüíî îòëè÷àþòñ  îò õèìèè èíäîëîâ, ìíîãèå ïðîöåäóðû, îïèñûâàþùèå
ñèíòåç è ôóíêöèîíàëèçàöèþ èíäîëîâ, ìîãóò áûòü ìîäèôèöèðîâàíû è ïðèñïîñîáëåíû
ñïåöèàëèñòàìè â äàííîé îáëàñòè. Ïîýòîìó ëèòåðàòóðà, îïèñûâàþùà  òðàíñôîðìàöèè è
ñèíòåç èíäîëîâ, âûñîêî èíñòðóêòèâíà è ïðèìåíèìà ê õèìèè àçàèíäîëîâ. Åñëè òàêèå
àçàèíäîëüíûå ïðîèçâîäíûå îòñóòñòâóþò â ïðîäàæå, èõ ìîæíî ïîëó÷èòü â ñîîòâåòñòâèè ñ
õîðîøî èçâåñòíûìè ñòàíäàðòíûìè ïðîöåäóðàìè äë  îáðàçîâàíè  àçàèíäîëüíîé êîëüöåâîé
ñèñòåìû, òàêîé êàê, íàïðèìåð, èíäîëüíûé ñèíòåç Ôèøåðà, èíäîëüíûé ñèíòåç Áèøëåðà èëè
èíäîëüíûé ñèíòåç Ðåéññåðòà. Ïóòåì âûáîðà ïîäõîä ùèõ ìîëåêóë-ïðåäøåñòâåííèêîâ, ýòè
âèäû èíäîëüíîãî ñèíòåçà îáåñïå÷èâàþò âîçìîæíîñòü ââåäåíè  ðàçíîîáðàçíûõ
çàìåñòèòåëåé â ðàçëè÷íûå ïîëîæåíè  àçàèíäîëüíîé ñèñòåìû, êîòîðóþ ìîæíî çàòåì
õèìè÷åñêè ìîäèôèöèðîâàòü äë  îêîí÷àòåëüíîãî ïîëó÷åíè  ìîëåêóëû ôîðìóëû I, èìåþùåé
æåëàòåëüíûé òèï çàìåñòèòåë . Â êà÷åñòâå îäíîãî èç âñåîáúåìëþùèõ îáçîðîâ ïî õèìèè
èíäîëîâ è ïî ñèíòåòè÷åñêèì ïðîöåäóðàì äë  èõ ïîëó÷åíè , íàõîäèòñ  ññûëêà W.J.
Houlihan (ed.), "Indoles, Part One", volume 25, 1972, èç ñåðèè "The Chemistry of
Heterocyclic Compounds", A. Weissberger and E.C. Taylor (ed.), John Wiley & Sons; R.E.
Willette, Advances in Heterocyclic Chemistry 9 (1968) 27; J.-Y. Merour Curr. Org.
Chem. 5 (2001) 471; H. Döpp et al. in Houben-Weyl, "Methoden der Organischen Chemie"
(Methods of Organic Chemistry), Georg Thieme Verlag, Stuttgart, Germany 1994, Vol
E6a,b part 2a Hetarene I.

Åñëè ïðåäñòîèò ñèíòåçèðîâàòü èñõîäíûå àçàèíäîëüíûå ïðîèçâîäíûå, òî ýòî ìîæåò áûòü
ñäåëàíî, íàïðèìåð, â ñîîòâåòñòâèè ñ õîðîøî èçâåñòíûì óïîì íóòûì âûøå àçàèíäîëüíûì
ñèíòåçîì. Â ñëåäóþùåì îïèñàíèè äàíî åãî êðàòêîå îáú ñíåíèå, îäíàêî, îíè ïðåäñòàâë þò
ñîáîé ñòàíäàðòíûå ïðîöåäóðû, âñåñòîðîííå îáñóæäåííûå â ëèòåðàòóðå, è îíè õîðîøî
èçâåñòíû ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè.

Èíäîëüíûé ñèíòåç Ôèøåðà âêëþ÷àåò êèñëîòíóþ öèêëèçàöèþ ãåòåðîàðèëãèäðàçîíîâ,
íàïðèìåð, îáùåé ôîðìóëû 2,

êîòîðûå ìîæíî ïîëó÷èòü ðàçëè÷íûìè ñïîñîáàìè, è â êîòîðûõ R30, R31 è R32 ìîãóò
èìåòü øèðîêîå ðàçíîîáðàçèå îïðåäåëåíèé. Êðîìå âîäîðîäà è àëêèëà, R31 è R32 ìîãóò, â
÷àñòíîñòè, îáîçíà÷àòü ñëîæíîýôèðíûå ãðóïïû, èëè ìåòèëüíûå, èëè ýòèëüíûå ãðóïïû, èëè
2,2,2-òðèôòîðýòèëüíûå ãðóïïû, íåñóùèå ñëîæíîýôèðíóþ ãðóïïó â êà÷åñòâå çàìåñòèòåë ,
òàêèì îáðàçîì, îáåñïå÷èâà  âîçìîæíîñòü ââåäåíè  â àçàèíäîëüíóþ ìîëåêóëó ÷àñòè
(CH2)p-CO, âñòðå÷àþùåéñ  â ãðóïïàõ R2 è/èëè R3 â ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû I. Â êà÷åñòâå
ïðèìåðîâ ìíîãî÷èñëåííûõ ëèòåðàòóðíûõ ññûëîê, îïèñûâàþùèõ ñèíòåç àçàèíäîëüíûõ
ïðîèçâîäíûõ, â ñîîòâåòñòâèè ñ ñèíòåçîì Ôèøåðà, êðîìå óêàçàííîé âûøå êíèãè, èçäàííîé
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Houlihan, óïîìèíàþòñ  ñëåäóþùèå ñòàòüè: F.G. Salituro et al., J. Med. Chem. 33 (1990)
2944; N.M. Gray et al., J. Med. Chem. 34 (1991) 1283; J. Sh. Chikvaidze et al., Khim.
Geterotsikl. Soedin. (1991) 1508; S.P. Hiremath et al., Indian J. Chem. 19 (1980) 770;
J. Bornstein, J. Amer. Chem. Soc. 79 (1957) 1745; S. Wagaw, B. Yang è S. Buchwald, J.
Am. Chem. Soc. 121 (1999) 10251 èëè by Y. Murakami, Y. Yokoyama, T. Miura, H.
Hirasawa Y. Kamimura è M. Izaki, Heterocycles 22 (1984) 1211; D. L. Hughes, Org.
Prep. Proc. 25 (1993) 607.

Èíäîëüíûé ñèíòåç Ðåéññåðòà âêëþ÷àåò âîññòàíîâèòåëüíóþ öèêëèçàöèþ î-
íèòðîôåíèëïèðîâèíîãðàäíûõ êèñëîò èëè èõ ñëîæíûõ ýôèðîâ, íàïðèìåð, îáùåé ôîðìóëû 3

â êîòîðîé R30 ìîæåò èìåòü øèðîêîå ðàçíîîáðàçèå îïðåäåëåíèé è ìîæåò ïðèñóòñòâîâàòü
âî âñåõ ïîëîæåíè õ àðîìàòè÷åñêîãî êîëüöà. Èíäîëüíûé ñèíòåç Ðåéññåðòà âåäåò ê
ïîëó÷åíèþ ïðîèçâîäíûõ àçàèíäîë-2-êàðáîíîâûõ êèñëîò. Ïðîèçâîäíûå ïèðîâèíîãðàäíîé
êèñëîòû ôîðìóëû 3 ìîæíî ïîëó÷èòü êîíäåíñàöèåé ñëîæíûõ ýôèðîâ ùàâåëåâîé êèñëîòû
çàìåùåííûìè î-íèòðîìåòèëàçàáåíçîëîâ. Â êà÷åñòâå ëèòåðàòóðíûõ èñòî÷íèêîâ, êðîìå
óêàçàííîé âûøå êíèãè, èçäàííîé Houlihan, è óêàçàííûõ â íàñòî ùåì îïèñàíèè
ëèòåðàòóðíûõ ññûëîê, óïîìèíàþòñ , íàïðèìåð, ñòàòüè: H.G. Lindwall è G.J. Mantell, J.
Org. Chem. 18 (1953) 345 èëè H. Burton è J.L. Stoves, J. Chem. Soc. (1937) 1726 èëè
W. Noland, F. Baude, Org. Synth Coll. Vol. V, J. Wiley, New York, (1973) 567.

Äðóãîé ñïîñîá äîñòèæåíè  ñåëåêòèâíîãî â îòíîøåíèè îáëàñòè äîñòóïà ê àçàèíäîëüíîé
ñòðóêòóðå âêëþ÷àåò ïàëëàäèåâûé êàòàëèç, íàïðèìåð, î-ãàëîàíèëèíû (X=Cl, Br, I) èëè î-
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèëîêñèàíèëèíû (X=Otf) îáùåé ôîðìóëû 4 ìîãóò áûòü öèêëèçîâàíû â
àçàèíäîëû ñ èñïîëüçîâàíèåì íåñêîëüêèõ àëêèíîâ ïðèí òèåì ïðîöåäóð, îïèñàííûõ J.
Ezquerra, C Pedregal. C Lamas, J. Barluenga, M. Perez, M. Garcia-Martin, J. Gonzalez,
J. Org. Chem. 61 (1996) 5805; èëè F. Ujjainwalla, D. Warner, Tetrahedron Lett. 39
(1998) 5355 è, êðîìå òîãî, A. Rodriguez, C. Koradin, W. Dohle, P. Knochel, Angew.
Chem. 112 (2000) 2607; èëè R. Larock, E. Yum, M. Refvik, J. Org. Chem. 63 (1998) 7653;
R. Larock, E. Yum, J. Am. Chem. Soc. 113 (1991) 6689; K. Roesch; R. Larock, J. Org.
Chem. 66 (2001) 412.

Àëüòåðíàòèâíî, àçàèíäîëüíóþ ñòðóêòóðó ìîæíî ñîçäàòü èñïîëüçîâàíèåì ðàçíîîáðàçíûõ
êåòîíîâ â óñëîâè õ ïàëëàäèåâîãî êàòàëèçà ïðèí òèåì è ìîäèôèêàöèåé ïðîöåäóðû,
îïèñàííîé C.Chen, D. Liebermann, R.Larsen, T.Verhoeven è P.Reider J. Org. Chem. 62
(1997) 2676, êàê óêàçàíî íèæå, ãäå X = Cl, Br, I èëè Otf:

Â ñîîòâåòñòâèè ñ èíäîëüíûì ñèíòåçîì Áèøëåðà, À-àçà-àíèëèíêåòîíû, íàïðèìåð, îáùåé
ôîðìóëû 10,
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ìîãóò áûòü öèêëèçîâàíû â àçàèíäîëüíûå ïðîèçâîäíûå.
Åùå îäèí ïóòü ê ñïåöèôè÷åñêè çàìåùåííûì àçàèíäîëüíûì ïðîèçâîäíûì ïðîõîäèò

÷åðåç 2,3-äèãèäðîàçàèíäîëû (àçàèíäîëèíû), êîòîðûå ìîãóò áûòü ëåãêî ïîëó÷åíû
âîññòàíîâëåíèåì àçàèíäîëîâ, íàïðèìåð, ãèäðîãåíèçàöèåé èëè öèêëèçàöèåé ïîäõîä ùèõ
àçàôåíèëýòèëàìèíîâûõ ïðîèçâîäíûõ. Àçàèíäîëèíû ìîãóò ïîäâåðãàòüñ  ðàçíîîáðàçíîé
ýëåêòðîôèëüíîé àðîìàòè÷åñêîé ðåàêöèè çàìåùåíè , îáåñïå÷èâàþùåé âîçìîæíîñòü
ââåäåíè  ðàçëè÷íûõ çàìåñòèòåëåé â àðîìàòè÷åñêîå  äðî, êîòîðîå íå ìîæåò áûòü
íåïîñðåäñòâåííî ââåäåíî â àðîìàòè÷åñêîå  äðî àçàèíäîëüíîé ìîëåêóëû. Çàòåì
àçîèíäîëû ìîãóò áûòü äåãèäðîãåíèçèðîâàíû â ñîîòâåòñòâóþùèå àçàèíäîëû, íàïðèìåð,
ðåàãåíòàìè, ïîäîáíûìè õëîðàíèëó èëè ïàëëàäèþ, âìåñòå ñ àêöåïòîðîì âîäîðîäà. È ñíîâà,
äåòàëè ïî ýòèì ñïîñîáàì ñèíòåçà ìîæíî îáíàðóæèòü â óêàçàííîé âûøå êíèãå ïîä
ðåäàêöèåé Houlihan.

Áîëåå òîãî, 2-Í-àçàèíäîëû ìîãóò áûòü ïðåâðàùåíû â ñîîòâåòñòâóþùèå êàðáîíîâûå
êèñëîòû èëè ñëîæíûå ýôèðû êàðáîíîâûõ êèñëîò ââåäåíèåì ëèòè  â ïîëîæåíèå 2
àçàèíäîëîâ îáùåé ôîðìóëû 13 è ïîñëåäóþùèì âçàèìîäåéñòâèåì ñ äâóîêèñüþ óãëåðîäà
èëè àëêèëõëîðôîðìèàòîì â ñîîòâåòñòâèè ñ I. Hasan, E. Marinelli, L. Lin, F. Fowler, A.
Levy, J. Org. Chem. 46 (1981) 157; T. Kline J. Heterocycl. Chem. 22 (1985) 505; J.-R.
Dormoy, A. Heymes, Tetrahedron 49, (1993) 2885; E. Desarbre, S. Coudret, C. Meheust,
J.-Y. Merour, Tetrahedron 53 (1997) 3637, êàê óêàçàíî íèæå:

ãäå R45 îáîçíà÷àåò âîäîðîä èëè çàùèòíóþ ãðóïïó, ïîäîáíóþ, íàïðèìåð,
áåíçîëñóëüôîíèëó èëè òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëó.

Íèæå ïåðå÷èñëåíû è âêðàòöå ïðèâåäåíû â âèäå ññûëîê äàëüíåéøèå ïðîöåäóðû,
ïðåäñòàâë þùèå îñîáûé èíòåðåñ äë  îñóùåñòâëåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , îäíàêî îíè
ïðåäñòàâë þò ñîáîé ñòàíäàðòíûå ïðîöåäóðû, âñåñòîðîííå îáñóæäåííûå â ëèòåðàòóðå, è
îíè õîðîøî èçâåñòíû ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè.

1) T. Sakamoto et al., Chem. Pharm. Bull. 34 (1986) 2362.

a) I. Mahadevan et al., J. Heterocycl. Chem. 29 (1992) 359
b) J.-R. Dormoy et al., Tetrahedron 49 (1993) 2885

3) a) L. Estel et al., J. Org. Chem. 53 (1988) 2740
b) D. Hands et al., Synthesis (1996) 877

Ñòðàíèöà: 42

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 330 853 C2

c) T. Kumiko et al., Bioorg. Med. Chem. Lett. 20 (2000) 2347

4) a) S. Clemo et al., J. Chem. Soc. (1945) 603
b) R. Okuda, J. Org. Chem. 24 (1959) 1008
c) J. Turner, J. Org. Chem. 48 (1983) 3401

5) a) M. Davis et al., Tetrahedron 48 (1992) 939
b) C. Martin et al., Tetrahedron Lett. 30 (1989) 935
c) S. Ball et al., J. Organomet. Chem. 550 (1998) 457

Â çàâèñèìîñòè îò çàìåñòèòåëåé â èñõîäíûõ ìàòåðèàëàõ, â îïðåäåëåííûõ âèäàõ ñèíòåçà
àçàèíäîëîâ ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ñìåñè ïîçèöèîííûõ èçîìåðîâ, êîòîðûå, îäíàêî, ìîæíî
îòäåëèòü ñîâðåìåííûìè ìåòîäèêàìè îòäåëåíè , ïîäîáíûìè, íàïðèìåð, ïðåïàðàòèâíîé
ÂÝÆÕ.

Êðîìå òîãî, äë  ïîëó÷åíè  æåëàòåëüíûõ çàìåñòèòåëåé â  äðå àçàèíäîëüíîé êîëüöåâîé
ñèñòåìû â ôîðìóëå I ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû, ââåäåííûå â êîëüöåâóþ ñèñòåìó âî âðåì 
àçàèíäîëüíîãî ñèíòåçà, ìîãóò áûòü õèìè÷åñêè ìîäèôèöèðîâàíû. Íàïðèìåð, àçàèíäîëû,
íåñóùèå àòîì âîäîðîäà â ïîëîæåíèè 2 è ïîëîæåíèè 3, ìîæíî òàêæå ïîëó÷èòü îìûëåíèåì è
ïîñëåäóþùèì äåêàðáîêñèëèðîâàíèåì àçàèíäîëîâ, íåñóùèõ ñëîæíîýôèðíóþ ãðóïïó â
ñîîòâåòñòâóþùåì ïîëîæåíèè. Ãðóïïû êàðáîíîâûõ êèñëîò è ãðóïïû óêñóñíûõ êèñëîò â
ïîëîæåíèè 2 è ïîëîæåíèè 3 ìîãóò áûòü ïðåâðàùåíû â èõ ãîìîëîãè îáû÷íûìè ðåàêöè ìè
äë  óäëèíåíè  öåïè êàðáîíîâûõ êèñëîò. Àòîìû ãàëîãåíà ìîæíî ââåñòè â ïîëîæåíèå 2 è
ïîëîæåíèå 3, íàïðèìåð, âçàèìîäåéñòâèåì ñîîòâåòñòâóþùåãî àçàèíäîëèíîíà ñ
ãàëîãåíèçèðóþùèì àãåíòîì, òàêèì êàê ïåíòàõëîðèä ôîñôîðà, àíàëîãè÷íî ñïîñîáó,
îïèñàííîìó J.C.Powers, J. Org. Chem. 31 (1966) 2627. Èñõîäíûå àçàèíäîëèíîíû äë 
òàêîãî ñèíòåçà ìîæíî ïîëó÷èòü èç 2-àìèíîãåòåðîàðèëóêñóñíûõ êèñëîò. Èñõîäíûå
àçàèíäîëüíûå ïðîèçâîäíûå äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, íåñóùèõ ãàëîãåíîâûé
çàìåñòèòåëü â ïîëîæåíèè 3, ìîæíî òàêæå ïîëó÷èòü â ñîîòâåòñòâèè ñ ïðîöåäóðàìè,
îïèñàííûìè â ëèòåðàòóðå, ïîäîáíûìè ñëåäóþùèì. Äë  ôòîðèðîâàíè  ïðîèçâîäíûõ
ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 1Í-àçàèíäîë-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â ïîëîæåíèè 3 òðèôëàò N-
ôòîð-2,4,6-òðèìåòèëïèðèäèíè  ïðåäñòàâë åò ñîáîé ðåàãåíò âûáîðà (T. Umemoto, S.
Fukami, G. Tomizawa, K. Harasawa, K. Kawada, K. Tomita J. Am. Chem. Soc. 112 (1990)
8563). Õëîðèðîâàíèå ïðîèçâîäíûõ ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 1Í-àçàèíäîë-2-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â ïîëîæåíèè 3 âçàèìîäåéñòâèåì ñóëüôóðèëõëîðèäà â áåíçîëå äàåò ñëîæíûé
ýòèëîâûé ýôèð 3-õëîð-1Í-àçàèíäîë-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû (Chem. Abstr. 1962, 3441i-
3442b); òàêîé æå ðåçóëüòàò ìîæíî ïîëó÷èòü ñðåäñòâàìè NCS (D. Comins, M. Killpack,
Tetrahedron Lett. 33 (1989) 4337; M. Brennan, K. Erickson, F. Szmlac, M. Tansey, J.
Thornton, Heterocycles 24 (1986) 2879). Áðîìèðîâàíèå ïðîèçâîäíûõ ñëîæíîãî ýòèëîâîãî
ýôèðà 1Í-àçàèíäîë-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â ïîëîæåíèè 3 ìîæåò áûòü äîñòèãíóòî
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âçàèìîäåéñòâèåì ñ NBS (M. Tani, H. Ikegami, M. Tashiro, T. Hiura, H. Tsukioka,
Heterocycles 34 (1992) 2349). Àíàëîãè÷íî ïðîöåäóðàì, îïèñàííûì âûøå, NIS ìîæíî
èñïîëüçîâàòü ïî ñóùåñòâó äë  èîäèðîâàíè  ïðîèçâîäíûõ ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 1Í-
àçàèíäîë-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â ïîëîæåíèè 3. Êðîìå òîãî, èîäèðîâàíèå ïðîèçâîäíûõ
ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 1Í-àçàèíäîë-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â ïîëîæåíèè 3 ýôôåêòèâíî
èñïîëüçîâàíèå èîäà (T. Sakamoto, T. Nagano, Y. Kondo, H. Yamanaka Chem. Pharm. Bull.
36 (1988) 2248).

Â ÷àñòíîñòè, ãðóïïû, ïðèñóòñòâóþùèå â àçàèíäîëüíîé êîëüöåâîé ñèñòåìå, ìîãóò áûòü
ìîäèôèöèðîâàíû ðàçíîîáðàçíûìè ðåàêöè ìè è, òàêèì îáðàçîì, ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû
æåëàòåëüíûå îñòàòêè R3a è R30. Íàïðèìåð, íèòðîãðóïïû ìîãóò áûòü âîññòàíîâëåíû â
àìèíîãðóïïû ðàçëè÷íûìè âîññòàíàâëèâàþùèìè àãåíòàìè, òàêèìè êàê ñóëüôèäû,
äèòèîíèòû, ñëîæíûå ãèäðèäû, èëè êàòàëèòè÷åñêèì ãèäðèðîâàíèåì. Âîññòàíîâëåíèå
íèòðîãðóïïû ìîæíî òàêæå ïðîâåñòè íà áîëåå ïîçäíåé ñòàäèè ñèíòåçà ñîåäèíåíè  ôîðìóëû
I, è âîññòàíîâëåíèå íèòðîãðóïïû â àìèíîãðóïïó ìîæåò òàêæå ïðîèñõîäèòü ñïîíòàííî
ðåàêöèåé, îñóùåñòâë åìîé íà äðóãîé ôóíêöèîíàëüíîé ãðóïïå, íàïðèìåð, ïðè
âçàèìîäåéñòâèè ãðóïïû, ïîäîáíîé öèàíîãðóïïå, ñ ãèäðîñóëüôèäîì, èëè ïðè ãèäðèðîâàíèè
ãðóïïû. Äë  ââåäåíè  èëè ïîëó÷åíè  îñòàòêîâ R3a è R30 àìèíîãðóïïû ìîãóò çàòåì áûòü
ìîäèôèöèðîâàíû â ñîîòâåòñòâèè ñî ñòàíäàðòíûìè ïðîöåäóðàìè äë  àëêèëèðîâàíè ,
íàïðèìåð, âçàèìîäåéñòâèåì ñ (çàìåùåííûìè) àëêèëãàëîãåíèäàìè èëè âîññòàíîâèòåëüíûì
àìèíèðîâàíèåì êàðáîíèëüíûõ ñîåäèíåíèé, â ñîîòâåòñòâèè ñî ñòàíäàðòíûìè ïðîöåäóðàìè
äë  àëêèëèðîâàíè , íàïðèìåð, âçàèìîäåéñòâèåì ñ àêòèâèðîâàííûìè ïðîèçâîäíûìè
êàðáîíîâûõ êèñëîò, òàêèìè êàê õëîðèäû êèñëîò, àíãèäðèäû, àêòèâèðîâàííûå ñëîæíûå
ýôèðû, èëè âçàèìîäåéñòâèåì ñ êàðáîíîâûìè êèñëîòàìè â ïðèñóòñòâèè àêòèâèðóþùåãî
àãåíòà, èëè â ñîîòâåòñòâèè ñ ïðîöåäóðàìè äë  ñóëüôîíèëèðîâàíè , íàïðèìåð,
âçàèìîäåéñòâèåì ñ ñóëüôîíèëõëîðèäàìè. Êàðáîíîâûå êèñëîòû, õëîðèäû êàðáîíîâûõ
êèñëîò èëè ñëîæíûå ýôèðû êàðáîíîâûõ êèñëîò ìîãóò áûòü ââåäåíû ïðîöåäóðàìè,
îïèñàííûìè F. Santangelo, C. Casagrande, G. Norcini, F. Gerli, Synth. Commun. 23
(1993) 2717; P. Beswick, C. Greenwood, T. Mowlem, G. Nechvatal, D. Widdowson,
Tetrahedron 44 (1988) 7325; V. Collot, M. Schmitt, P. Marwah, J. Bourguignon,
Heterocylces 51 (1999) 2823. Ãàëîãåíû èëè ãèäðîêñèãðóïïû - ïîñðåäñòâîì òðèôëàòà èëè
íîíàôëàòà - èëè ïåðâè÷íûå àìèíû - ïîñðåäñòâîì èõ äèàçîíèåâîé ñîëè - èëè ïîñëå
âçàèìîïðåâðàùåíè  â ñîîòâåòñòâóþùèé ñòàííàí, èëè áîðîíîâà  êèñëîòà, ïðèñóòñòâóþùà 
â àçàèíäîëüíîé ñòðóêòóðå, ìîãóò áûòü ïðåâðàùåíû â ðàçíîîáðàçíûå äðóãèå
ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû, íàïðèìåð, -CN, -CF3, ïðîñòûå ýôèðû, êèñëîòû, ñëîæíûå ýôèðû,
àìèäû, àìèíû, àëêèëüíûå èëè àðèëüíûå ãðóïïû, îïîñðåäîâàííûå ïîñðåäñòâîì
ïåðåõîäíûõ ìåòàëëîâ, à èìåííî, êàòàëèçîì ïàëëàäèåì èëè íèêåëåì èëè ñîë ìè ìåäè è
ðåàãåíòàìè, íàïðèìåð, óêàçàííûìè íèæå (F. Diederich, P. Stang, Metal-catalyzed Cross-
coupling Reactions, Wiley-VCH, 1998; èëè M. Beller, C. Bolm, Transition Metals for
Organic Synthesis, Wiley-VCH, 1998; J. Tsuji, Palladium Reagents è Catalysts, Wiley,
1996; J. Hartwig, Angew. Chem. 110 (1998) 2154; B. Yang, S. Buchwald, J. Organomet.
Chem. 576 (1999) 125; T. Sakamoto, K. Ohsawa, J. Chem. Soc. Perkin Trans I, (1999),
2323; D. Nichols, S. Frescas, D. Marona-Lewicka, X. Huang, B. Roth, G. Gudelsky, J.
Nash, J. Med. Chem, 37 (1994), 4347; P. Lam, C. Clark, S. Saubern, J. Adams, M.
Winters, D. Chan, A. Combs, Tetrahedron Lett., 39 (1998) 2941; D. Chan, K. Monaco, R.
Wang, M. Winters, Tetrahedron Lett. 39 (1998) 2933; V. Farina, V. Krishnamurthy, W.
Scott, The Stille Reaction, Wiley, 1994; A. Klaspars, X. Huang, S. Buchwald, J. Am.
Chem. Soc. 124 (2002) 7421; F. Kwong, A. Klapars, S. Buchwald, Org. Lett. 4 (2002)
581; M Wolter, G. Nordmann, G. Job, S. Buchwald, 4 (2002) 973).

Ñëîæíîýôèðíûå ãðóïïû, ïðèñóòñòâóþùèå â àçàèíäîëüíîì  äðå, ìîãóò áûòü
ãèäðîëèçîâàíû â ñîîòâåòñòâóþùèå êàðáîíîâûå êèñëîòû, êîòîðûå ïîñëå àêòèâàöèè ìîãóò
çàòåì âçàèìîäåéñòâîâàòü ñ àìèíàìè èëè ñïèðòàìè â ñòàíäàðòíûõ óñëîâè õ. Êðîìå òîãî,
ýòè ñëîæíîýôèðíûå èëè êèñëîòíûå ãðóïïû ìîãóò áûòü âîññòàíîâëåíû â ñîîòâåòñòâóþùèå
ñïèðòû ðàçíîîáðàçíûìè ñòàíäàðòíûìè ïðîöåäóðàìè. Ãðóïïû ïðîñòîãî ýôèðà,
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ïðèñóòñòâóþùèå â àçàèíäîëüíîì  äðå, íàïðèìåð, áåíçèëîêñèãðóïïû èëè äðóãèå ëåãêî
ðàñùåïë åìûå ãðóïïû ïðîñòûõ ýôèðîâ, ìîãóò ðàñùåïë òüñ  äë  ïîëó÷åíè  ãèäðîêñèãðóïï,
êîòîðûå çàòåì ìîãóò âçàèìîäåéñòâîâàòü ñ ðàçíîîáðàçíûìè àãåíòàìè, íàïðèìåð, àãåíòàìè
ýòåðèôèêàöèè èëè àêòèâèðóþùèìè àãåíòàìè, îáåñïå÷èâàþùèìè âîçìîæíîñòü çàìåùåíè 
ãèäðîêñèãðóïï äðóãèìè ãðóïïàìè. Ñîäåðæàùèå ñåðó ãðóïïû ìîãóò âçàèìîäåéñòâîâàòü
àíàëîãè÷íûì îáðàçîì.

Â õîäå ñèíòåçà äë  ìîäèôèêàöèè ãðóïï R54 èëè R8', ïðèñîåäèíåííûõ ê àçàèíäîëüíîé
êîëüöåâîé ñèñòåìå, ñ ïðèìåíåíèåì ìåòîäîëîãèè ïàðàëëåëüíîãî ñèíòåçà, êðîìå
ðàçíîîáðàçíûõ ðåàêöèé, êðàéíå ïîëåçíûì ìîæåò áûòü êàòàëèç ñîëüþ ïàëëàäè  èëè ìåäè.
Òàêèå ðåàêöèè îïèñàíû, íàïðèìåð, â F. Diederich, P. Stang, Metal-catalyzed Cross-
coupling Reactions, Wiley-VCH, 1998; èëè M. Beller, C. Bolm, Transition Metals for
Organic Synthesis, Wiley-VCH, 1998; J. Tsuji, Palladium Reagents and Catalysts,
Wiley, 1996; J. Hartwig, Angew. Chem. 110 (1998), 2154; B. Yang, S. Buchwald, J.
Organomet. Chem. 576 (1999) 125; P. Lam, C Clark, S. Saubern, J.Adams, M. Winters, D.
Chan, A. Combs, Tetrahedron Lett. 39 (1998) 2941; D.Chan, K. Monaco, R. Wang, M.
Winters, Tetrahedron Lett. 39 (1998) 2933; J. Wolfe, H. Tomori, J. Sadight, J. Yin,
S. Buchwald, J. Org. Chem. 65 (2000) 1158; V. Farina, V. Krishnamurthy, W. Scott, The
Stille Reaction, Wiley, 1994; A. Klaspars, X. Huang, S. Buchwald, J. Am. Chem. Soc.
124 (2002) 7421; F. Kwong, A. Klapars, S. Buchwald, Org. Lett. 4 (2002) 581; M
Wolter, G. Nordmann, G. Job, S. Buchwald, 4 (2002) 973).

Ðàíåå óïîì íóòûå ðåàêöèè äë  ïðåâðàùåíè  ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï, êðîìå òîãî, â
öåëîì, èñêëþ÷èòåëüíî îïèñàíû â ðóêîâîäñòâàõ ïî îðãàíè÷åñêîé õèìèè, ïîäîáíûõ M. Smith,
J. March, March's Advanced Organic Chemistry, Wiley-VCH, 2001 è â ó÷åáíèêàõ, ïîäîáíûõ
Houben-Weyl, "Methoden der Organischen Chemie" (Methods of Organic Chemistry), Georg
Thieme Verlag, Stuttgart, Germany, èëè "Organic Reactions", John Wiley & Sons, New York,
èëè R. C. Larock, "Comprehensive Organic Transformations", Wiley-VCH, 2nd ed (1999), B.
Trost, I. Fleming (eds.), Comprehensive Heterocyclic Chemistry II, Elsevier Science,
1996), â êîòîðûõ ìîæíî íàéòè äåòàëè ïî ðåàêöè ì è ëèòåðàòóðíûå ïåðâîèñòî÷íèêè. Ââèäó
òîãî, ÷òî â íàñòî ùåì ñëó÷àå ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû ïðèñîåäèíåíû ê àçàèíäîëüíîé
ñèñòåìå, â îïðåäåëåííûõ ñëó÷à õ ìîæåò ñòàòü íåîáõîäèìûì ñïåöèàëüíîå ïðèñïîñîáëåíèå
óñëîâèé âçàèìîäåéñòâè  èëè âûáðàòü ñïåöèôè÷åñêèå ðåàãåíòû èç ðàçíîîáðàçíûõ
ðåàãåíòîâ, êîòîðûå ìîãóò â ïðèíöèïå èñïîëüçîâàòüñ  ïðè ðåàêöèè ïðåâðàùåíè , èëè
ïðèí òü ñïåöèôè÷åñêèå ìåðû äë  äîñòèæåíè  æåëàòåëüíîãî ïðåâðàùåíè , íàïðèìåð,
èñïîëüçîâàíèå ìåòîäèê çàùèòíûõ ãðóïï. Îäíàêî îáíàðóæåíèå ïîäõîä ùèõ âàðèàíòîâ
âçàèìîäåéñòâè  è óñëîâèé ðåàêöèè â òàêèõ ñëó÷à õ íå âûçûâàåò íèêàêèõ ïðîáëåì äë 
ñïåöèàëèñòà â äàííîé îáëàñòè.

Ñòðóêòóðíûå ýëåìåíòû, ïðèñóòñòâóþùèå â îñòàòêàõ â ïîëîæåíèè 1 àçàèíäîëüíîãî
êîëüöà â ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû I, è â ãðóïïå COR8', ïðèñóòñòâóþùåé â ïîëîæåíèè 2 è/èëè
â ïîëîæåíèè 3 àçàèíäîëüíîãî êîëüöà, ìîæíî ââåñòè â èñõîäíîå àçàèíäîëüíîå
ïðîèçâîäíîå, êîòîðîå ìîæíî ïîëó÷èòü, êàê óêàçàíî âûøå, ïîñëåäîâàòåëüíûìè ñòàäè ìè
âçàèìîäåéñòâè  ñ èñïîëüçîâàíèåì ìåòîäîëîãèé ñèíòåçà, ïîäîáíûõ ìåòîäîëîãè ì,
îïèñàííûì íèæå, ñ èñïîëüçîâàíèåì ïðîöåäóð, êîòîðûå ñàìè ïî ñåáå õîðîøî èçâåñòíû
ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè.

Îñòàòêè R8', êîòîðûå ìîæíî ââåñòè â ôîðìóëó 29, íàïðèìåð, êîíäåíñàöèåé
ñîîòâåòñòâóþùåé êàðáîíîâîé êèñëîòû ôîðìóëû 29 ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû HR8', ò.å.
àìèíîì ôîðìóëû HN(R1')R2'-V-G-M äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 30. Ïîëó÷åííîå
òàêèì îáðàçîì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû 30 ìîæåò óæå ñîäåðæàòü æåëàòåëüíûå êîíå÷íûå
ãðóïïû, ò.å. ãðóïïû R8'è R54 ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé ãðóïïû -N(R1)R2-V-G-M è R0-Q-, êàê
îïðåäåëåíî â ôîðìóëå I, èëè íåîá çàòåëüíî â ñîåäèíåíèè ôîðìóëû 30, ïîëó÷åííîì òàêèì
îáðàçîì; çàòåì îñòàòîê èëè îñòàòêè R8' è îñòàòîê R54 ïðåâðàùàþòñ  ñîîòâåòñòâåííî â
îñòàòêè N(R1)R2-V-G-M è R0-Q- äë  ïîëó÷åíè  æåëàòåëüíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I.
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Òàêèì îáðàçîì, îñòàòêè R8' è ñîîòâåòñòâåííî îñòàòêè R1' è R2'-V-G-M, ñîäåðæàùèåñ  â
íèõ, ìîãóò èìåòü ïðåäñòàâëåííûå âûøå îáîçíà÷åíè , ñîîòâåòñòâåííî, R1 è R2-V-G-M èëè â
äîïîëíåíèå ê îñòàòêàì ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû R1' è R2'-V-G-M ìîãóò òàêæå
ïðèñóòñòâîâàòü â ôîðìå ãðóïï, êîòîðûå ìîãóò â ïîñëåäóþùåì òðàíñôîðìèðîâàòüñ  â
êîíå÷íûå ãðóïïû R1 è R2-V-G-M, ò.å. ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû ìîãóò ïðèñóòñòâîâàòü â
ôîðìå ãðóïï-ïðåäøåñòâåííèêîâ èëè ïðîèçâîäíûõ, íàïðèìåð, â çàùèùåííîé ôîðìå. Â õîäå
ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I â öåëîì ìîæåò áûòü ïðåäïî÷òèòåëüíî èëè íåîáõîäèìî
ââåñòè ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû, êîòîðûå âîññòàíàâëèâàþò èëè ïðåäîòâðàùàþò
íåæåëàòåëüíûå âçàèìîäåéñòâè  èëè ïîáî÷íûå ðåàêöèè íà ñîîòâåòñòâóþùåé ñòàäèè
ñèíòåçà, â ôîðìå ãðóïï-ïðåäøåñòâåííèêîâ, êîòîðûå ïîçäíåå ïðåâðàùàþòñ  â æåëàòåëüíûå
ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû, èëè äë  âðåìåííîé áëîêèðîâêè ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï ñòðàòåãèåé
çàùèòíûõ ãðóïï, ïîäõîä ùèõ äë  ïðîáëåìû ñèíòåçà. Òàêèå ñòðàòåãèè õîðîøî èçâåñòíû
ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè (ñì., íàïðèìåð, Greene and Wuts, Protective Groups in
Organic Synthesis, Wiley, 1991, or P. Kocienski, Protecting groups, Thieme 1994). Â
êà÷åñòâå ïðèìåðîâ ãðóïï-ïðåäøåñòâåííèêîâ, ìîæíî óïîì íóòü öèàíîãðóïï è íèòðîãðóïïû.
Öèàíîãðóïïû ìîãóò íà áîëåå ïîçäíåé ñòàäèè áûòü ïðåâðàùåíû â ïðîèçâîäíûå êàðáîíîâûõ
êèñëîò èëè âîññòàíîâëåíèåì â àìèíîìåòèëüíûå ãðóïïû, èëè íèòðîãðóïïû, êîòîðûå ìîãóò
áûòü òðàíñôîðìèðîâàíû âîññòàíîâëåíèåì, ïîäîáíûì êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèè â
àìèíîãðóïïû. Çàùèòíûå ãðóïïû ìîãóò òàêæå èìåòü çíà÷åíèå òâåðäîé ôàçû, è ðàñùåïëåíèå
èç òâåðäîé ôàçû îçíà÷àåò óäàëåíèå çàùèòíîé ãðóïïû. Èñïîëüçîâàíèå òàêèõ ìåòîäèê
èçâåñòíî ñïåöèàëèñòàì â äàííîé îáëàñòè (Burgess K (Ewd.) Solid Phase Organic
Synthesis, New York; Wiley, 2000). Íàïðèìåð, ôåíîëüíà  ãèäðîêñèãðóïïà ìîæåò áûòü
ïðèñîåäèíåíà ê òðèòèë-ïîëèñòèðîëüíîé ñìîëå, êîòîðà  ñëóæèò â êà÷åñòâå çàùèòíîé
ãðóïïû, è ìîëåêóëà îòùåïë åòñ  îò ýòîé ñìîëû îáðàáîòêîé TFA (òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòîé) íà áîëåå ïîçäíåé ñòàäèè ñèíòåçà.

Îñòàòîê R54 â ñîåäèíåíè õ ôîðìóë 29 è 30 ìîæåò îáîçíà÷àòü ãðóïïó -Q-R0, êàê
îïðåäåëåíî âûøå, êîòîðà  â êîíå÷íîì ñ÷åòå äîëæíà ïðèñóòñòâîâàòü â æåëàòåëüíîé
ìîëåêóëå-ìèøåíè ôîðìóëû I, èëè îí ìîæåò îáîçíà÷àòü ãðóïïó, êîòîðà  ìîæåò áûòü â
ïîñëåäóþùåì òðàíñôîðìèðîâàíà â ãðóïïó -Q-R0, íàïðèìåð, ãðóïïó-ïðåäøåñòâåííèöó èëè
ïðîèçâîäíîå ãðóïïû -Q-R0, â êîòîðîé ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû ïðèñóòñòâóþò â çàùèùåííîé
ôîðìå, èëè R54 ìîæåò îáîçíà÷àòü àòîì âîäîðîäà èëè çàùèòíóþ ãðóïïó äë  àòîìà àçîòà
àçàèíäîëüíîãî êîëüöà. Àíàëîãè÷íûì îáðàçîì, îñòàòêè R3a è R30 â ôîðìóëàõ 29 è 30 èìåþò
ñîîòâåòñòâóþùèå îïðåäåëåíè  R3 â ôîðìóëå I, êàê îïðåäåëåíî âûøå, îäíàêî, äë  ñèíòåçà
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ýòè îñòàòêè òàêæå ìîãóò â ïðèíöèïå ïðèñóòñòâîâàòü íà ñòàäèè
êîíäåíñàöèè ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 29 ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû HR8', äàâà  ñîåäèíåíèå
ôîðìóëû 30 â ôîðìå ãðóïï-ïðåäøåñòâåííèö èëè â çàùèùåííîé ôîðìå.

Îñòàòêè R53 â ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû 29, êîòîðûå ìîãóò áûòü îäèíàêîâûìè èëè
ðàçëè÷íûìè, ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé, íàïðèìåð, ãèäðîêñè èëè (Ñ1-Ñ4)-àëêîêñè, ò.å.
ãðóïïû COR53, ïðèñóòñòâóþùèå â ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû 29, ìîãóò ïðåäñòàâë òü ñîáîé,
íàïðèìåð, ñâîáîäíûå êàðáîíîâûå êèñëîòû èëè èõ ñëîæíûå ýôèðû, ïîäîáíûå ñëîæíûì
àëêèëîâûì ýôèðàì, êàêèìè ìîãóò áûòü ãðóïïû COR8' â ñîåäèíåíè õ ôîðìóëû I. Ãðóïïû
COR53 ìîãóò òàêæå ïðåäñòàâë òü ñîáîé ëþáîå äðóãîå àêòèâèðîâàííîå ïðîèçâîäíîå
êàðáîíîâîé êèñëîòû, êîòîðîå îáåñïå÷èâàåò âîçìîæíîñòü îáðàçîâàíè  àìèäà, îáðàçîâàíè 
ñëîæíîãî ýôèðà èëè îáðàçîâàíè  ñëîæíîãî òèîýôèðà ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû HR8'.

Ñòðàíèöà: 46

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 330 853 C2

Ãðóïïà COR53 ìîæåò òàêæå ïðåäñòàâë òü ñîáîé, íàïðèìåð, õëîðèä êèñëîòû,
àêòèâèðîâàííûé ñëîæíûé ýôèð, ïîäîáíûé çàìåùåííîìó ñëîæíîìó ôåíèëîâîìó ýôèðó,
àçîëèä, ïîäîáíûé èìèäàçîëèäó, àçèä èëè ñìåøàííûé àíãèäðèä, íàïðèìåð, ñìåøàííûé
àíãèäðèä ñî ñëîæíûì ýôèðîì êàðáîíîâîé êèñëîòû èëè ñ ñóëüôîíîâîé êèñëîòîé, ãäå âñå
ïðîèçâîäíûå ìîæíî ïîëó÷èòü èç êàðáîíîâîé êèñëîòû ñòàíäàðòíûìè ïðîöåäóðàìè, è îíè
ìîãóò âçàèìîäåéñòâîâàòü ñ àìèíîì, ñïèðòîì èëè ìåðêàïòàíîì ôîðìóëû HR8' â
ñòàíäàðòíûõ óñëîâè õ. Ãðóïïó êàðáîíîâîé êèñëîòû ÑÎÎÍ, ïðåäñòàâë þùà  COR53, â
ñîåäèíåíèè 29, ìîæíî ïîëó÷èòü, íàïðèìåð, èç ãðóïïû ñëîæíîãî ýôèðà, ââåäåííîé â
àçàèíäîëüíóþ ñèñòåìó âî âðåì  ñèíòåçà àçàèíäîëà, ñòàíäàðòíûìè ïðîöåäóðàìè
ãèäðîëèçà.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, â êîòîðûõ ãðóïïà COR8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó ñëîæíîãî
ýôèðà, ìîæíî òàêæå ïîëó÷èòü èç ñîåäèíåíèé ôîðìóëû 29, â êîòîðûõ COR53 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé ãðóïïó êàðáîíîâîé êèñëîòû, îáû÷íûìè ðåàêöè ìè ýòåðèôèêàöèè, ïîäîáíûìè,
íàïðèìåð, âçàèìîäåéñòâèþ êèñëîòû ñî ñïèðòîì â óñëîâè õ êèñëîòíîãî êàòàëèçà, èëè
àëêèëèðîâàíèþ ñîëè êàðáîíîâîé êèñëîòû ñ ýëåêòðîôèëîì, ïîäîáíûì àëêèëãàëîãåíèäó, èëè
òðàíñýòåðèôèêàöèåé èç äðóãîãî ñëîæíîãî ýôèðà. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, â êîòîðîé ãðóïïà
COR8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àìèäíóþ ãðóïïó, ìîæíî ïîëó÷èòü èç àìèíîâ è ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû 29, â êîòîðûõ COR53 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó êàðáîíîâîé êèñëîòû èëè åå
ñëîæíûé ýôèð, îáû÷íûìè ðåàêöè ìè àìèíèðîâàíè . Â ÷àñòíîñòè, äë  ïîëó÷åíè  àìèäîâ
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 29, â êîòîðûõ COR53 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ãðóïïó êàðáîíîâîé
êèñëîòû, ìîãóò áûòü êîíäåíñèðîâàíû â ñòàíäàðòíûõ óñëîâè õ ñ ñîåäèíåíè ìè ôîðìóëû
HR8', êîòîðûå ïðåäñòàâë þò ñîáîé àìèíû, ïîñðåäñòâîì îáû÷íûõ ðåàãåíòîâ ñîåäèíåíè ,
èñïîëüçóåìûõ â ïåïòèäíîì ñèíòåçå. Òàêèå ðåàãåíòû ñîåäèíåíè  ïðåäñòàâë þò ñîáîé,
íàïðèìåð, êàðáîäèèìèäû, ïîäîáíûå äèöèêëîãåêñèëêàðáîäèèìèäó (DCC) èëè
äèèçîïðîïèëêàðáîäèèìèäó, êàðáîíèëäèàçîëû, ïîäîáíûå êàðáîíèëäèèìèäàçîëó (CDI) è
àíàëîãè÷íûì ðåàãåíòàì, ïðîïèëôîñôîíîâûé àíãèäðèä, òåòðàôòîðáîðàò Î-
((öèàíî(ýòîêñèêàðáîíèë)ìåòèëåí)àìèíî)-N,N,N',N'-òåòðàìåòèëóðîíè  (TOTU),
äèýòèëôîñôîðèëöèàíèä (DEPC) èëè õëîðèä áèñ-(2-îêñî-3-îêñàçîëèäèíèë)ôîñôîðèëà
(BOP-Cl) è ìíîãèå äðóãèå.

Åñëè îñòàòîê -Q-R0, ïðèñóòñòâóþùèé â àçàèíäîëå ôîðìóëû I, èëè îñòàòîê R54,
ïðèñóòñòâóþùèé â àçàèíäîëå ôîðìóëû 29, èëè îñòàòîê, â êîòîðîì ôóíêöèîíàëüíûå ãðóïïû
âíóòðè îñòàòêà -Q-R0 èëè R54, ïðèñóòñòâóþò â çàùèùåííîé ôîðìå èëè â ôîðìå ãðóïïû-
ïðåäøåñòâåííèöû, óæå íå áûëè ââåäåíû âî âðåì  ïðåäûäóùåé ñòàäèè, íàïðèìåð, âî
âðåì  ñèíòåçà àçàèíäîëüíîãî  äðà, òî ýòè îñòàòêè ìîãóò, íàïðèìåð, áûòü ââåäåíû â
ïîëîæåíèå 1 àçàèíäîëüíîé ñèñòåìû îáû÷íûìè îïèñàííûìè â ëèòåðàòóðå ïðîöåäóðàìè,
õîðîøî èçâåñòíûìè ñïåöèàëèñòó â îáëàñòè N-àëêèëèðîâàíè , âîññòàíîâèòåëüíîãî
àìèíèðîâàíè , N-àðèëèðîâàíè , N-àöèëèðîâàíè  èëè N-ñóëüôîíèëèðîâàíè , êîëüöåâûõ
àòîìîâ àçîòà ãåòåðîöèêëîâ. Èñõîäíîå àçàèíäîëüíîå ïðîèçâîäíîå, êîòîðîå ñëåäóåò
èñïîëüçîâàòü â òàêîé ðåàêöèè, íåñåò àòîì âîäîðîäà â ïîëîæåíèè 1. N-àëêèëèðîâàíèå
êîëüöåâîãî àòîìà àçîòà ìîæíî, íàïðèìåð, âûïîëíèòü â ñòàíäàðòíûõ óñëîâè õ,
ïðåäïî÷òèòåëüíî, â ïðèñóòñòâèè îñíîâàíè , èñïîëüçó  àëêèëèðóþùåå ñîåäèíåíèå
ôîðìóëû LG-Q-R0 èëè ôîðìóëû R54-LG, ãäå àòîì â ãðóïïå Q èëè â ãðóïïå R54, ñâ çàííîé
ñ ãðóïïîé LG, â ýòîì ñëó÷àå ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëèôàòè÷åñêèé àòîì óãëåðîäà àëêèëüíîé
÷àñòè, à LG ïðåäñòàâë åò ñîáîé óõîä ùóþ ãðóïïó, íàïðèìåð, ãàëîãåí, ïîäîáíûé õëîðó,
áðîìó èëè èîäó, èëè ñóëüôîíèëîêñèãðóïïó, ïîäîáíóþ òîçèëîêñè, ìåçèëîêñè èëè
òðèôòîðìåòèëñóëüôîíèëîêñè. LG ìîæåò, íàïðèìåð, òàêæå ïðåäñòàâë òü ñîáîé
ãèäðîêñèãðóïïó, êîòîðà  äë  äîñòèæåíè  ðåàêöèè àëêèëèðîâàíè  àêòèâèðóåòñ  îáû÷íûì
àêòèâèðóþùèì àãåíòîì. Äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, â êîòîðûõ À ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ïð ìóþ ñâ çü, è àðîìàòè÷åñêà  ãðóïïà ïð ìî ñâ çàíà ñ ïîëîæåíèåì 1 àçàèíäîëüíîé
ñèñòåìû, ìîãóò èñïîëüçîâàòüñ  îáû÷íûå ïðîöåäóðû àðèëèðîâàíè . Íàïðèìåð,
àðèëôòîðèäû, ïîäîáíûå ôòîðáåíçîàòàì àëêèëà è ìåòèëñóëüôîíàì 4-ôòîðôåíèëà, ìîæíî
èñïîëüçîâàòü â êà÷åñòâå àðèëèðóþùèõ àãåíòîâ. Òàêèå ïðîöåññû îïèñàíû, íàïðèìåð, S.
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Stabler, Jahangir, Synth. Commun. 24 (1994) 123; I. Khanna, R. Weier, Y. Yu, X. Xu.
F. Koszyk, J. Med. Chem. 40 (1997) 1634. Àëüòåðíàòèâíî, øèðîêîå ðàçíîîáðàçèå
çàìåùåííûõ àðèëèîäèäîâ, àðèëáðîìèäîâ èëè àðèëòðèôëàòîâ ìîãóò ñëóæèòü â êà÷åñòâå
àðèëèðóþùèõ àãåíòîâ â ïîëîæåíèè 1 àçàèíäîëüíîé ñèñòåìû ïðè ðåàêöèè, îïîñðåäîâàííîé
ñîëüþ ìåäè èëè ïàëëàäèåì â ñîîòâåòñòâèè ñ R. Sarges, H. Howard, K. Koe, A. Weissmann,
J. Med. Chem, 32 (1989) 437; P. Unangst, D. Connor, R. Stabler, R. Weikert, J.
Heterocycl. Chem, 24 (1987) 811; G. Tokmakov, I. Grandberg, Tetrahedron 51 (1995)
2091; D. Old, M. Harris, S. Buchwald, Org. Lett. 2 (2000) 1403, G. Mann, J. Hartwig,
M. Driver, C. Fernandez-Rivas, J. Am. Chem. Soc. 120 (1998) 827; J. Hartwig, M.
Kawatsura, S. Hauk, K. Shaughnessy, L J. Org. Chem. 64 (1999) 5575. Áîëåå òîãî, òàêèå
ðåàêöèè àðèëèðîâàíè  ìîãóò îñóùåñòâë òüñ  âçàèìîäåéñòâèåì øèðîêîãî äèàïàçîíà
çàìåùåííûõ àðèëáîðîíîâûõ êèñëîò, êàê ïðîäåìîíñòðèðîâàíî, íàïðèìåð, W. Mederski, M.
Lefort, M. Germann, D. Kux, Tetrahedron 55 (1999) 12757.

Â õîäå ñèíòåçà âî ìíîãèõ ñëó÷à õ ìîæåò áûòü áëàãîïðè òíûì èëè äàæå òðåáîâàòüñ 
èñïîëüçîâàíèå ìèêðîâîëíîâîãî ñîäåéñòâè  äë  óñêîðåíè , îáëåã÷åíè  èëè îáåñïå÷åíè 
âîçìîæíîñòè âçàèìîäåéñòâèé. Íåêîòîðûå ðåàêöèè, íàïðèìåð, îïèñàíû J.L Krstenansky, I.
Cotteril, Curr: Opin. Drug. Disc. & Development, 4(2000), 454; P. Lidstrom, J. Tierney, B.
Wathey, J. Westman, Tetrahedron, 57(2001), 9225; M. Larhed, A. Hallberg, Drug
Discovery Today, 8 (2001) 406; S. Caddick, Tetrahedron, 51 (1995) 10403.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûå ñïîñîáû âêëþ÷àþò, íî íå îãðàíè÷èâàþòñ  èìè, ñïîñîáû, îïèñàííûå â
ïðèìåðàõ. Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ïðåäñòàâë þò ñîáîé èíãèáèòîðû ñåðèí-
ïðîòåàçû, êîòîðûå èíãèáèðóþò àêòèâíîñòü ôåðìåíòíûõ ôàêòîðîâ ñâåðòûâàíè  êðîâè -
ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VII. Â ÷àñòíîñòè, îíè ïðåäñòàâë þò ñîáîé âûñîêîàêòèâíûå
èíãèáèòîðû ôàêòîðà Õà. Îíè ïðåäñòàâë þò ñîáîé ñïåöèôè÷åñêèå èíãèáèòîðû ñåðèí-
ïðîòåàçû, ïîêà îíè ñóùåñòâåííî íå èíãèáèðóþò àêòèâíîñòü äðóãèõ ïðîòåàç, èíãèáèðîâàíèå
êîòîðûõ íåæåëàòåëüíî. Àêòèâíîñòü ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ìîæíî îïðåäåëèòü, íàïðèìåð, â
àíàëèçàõ, îïèñàííûõ íèæå, èëè â äðóãèõ àíàëèçàõ, èçâåñòíûõ ñïåöèàëèñòàì â äàííîé
îáëàñòè. Â îòíîøåíèè èíãèáèðîâàíè  ôàêòîðà Õà, ïðåäïî÷òèòåëüíûé âàðèàíò
îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè  âêëþ÷àåò ñîåäèíåíè , êîòîðûå èìåþò Ki<1 ìÌ äë 
èíãèáèðîâàíè  ôàêòîðà Õà, ïî äàííûì îïðåäåëåíè  â îïèñàííîì íèæå àíàëèçå ñ
ñîïóòñòâóþùèì èíãèáèðîâàíèåì ôàêòîðà VIIa èëè áåç èíãèáèðîâàíè , è êîòîðûå
ïðåäïî÷òèòåëüíî ïî ñóùåñòâó íå èíãèáèðóþò àêòèâíîñòü äðóãèõ ïðîòåàç, ó÷àñòâóþùèõ â
ñâåðòûâàíèè è ôèáðèíîëèçå, èíãèáèðîâàíèå êîòîðûõ íåæåëàòåëüíî (ñ èñïîëüçîâàíèåì
òàêîé æå êîíöåíòðàöèè èíãèáèòîðà). Ñîåäèíåíè  èçîáðåòåíè  èíãèáèðóþò êàòàëèòè÷åñêóþ
àêòèâíîñòü ôàêòîðà Õà èëè ïð ìî, â ïðåäåëàõ êîìïëåêñà ïðîòðîìáèíàçû, èëè â âèäå
ðàñòâîðèìîé ñóáúåäèíèöû, èëè êîñâåííî èíãèáèðîâàíèåì ñáîðêè ôàêòîðà Õà â êîìïëåêñ
ïðîòðîìáèíàçû.

Â êà÷åñòâå èíãèáèòîðîâ ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa, ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è èõ
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è èõ ïðîëåêàðñòâà â öåëîì ïîäõîä ò äë  ëå÷åíè  è
ïðîôèëàêòèêè ñîñòî íèé, ïðè êîòîðûõ àêòèâíîñòü ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa èãðàåò
ðîëü èëè èìååò íåæåëàòåëüíóþ ñòåïåíü, èëè íà êîòîðûå ìîæåò îêàçûâàòü áëàãîïðè òíîå
âëè íèå èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa èëè ñíèæåíèå èõ àêòèâíîñòè, èëè
äë  ïðåäîòâðàùåíè , îáëåã÷åíè  èëè èçëå÷åíè  êîòîðûõ âðà÷ æåëàåò èíãèáèðîâàòü
ôàêòîð Õà è/èëè ôàêòîð VIIa èëè ñíèçèòü èõ àêòèâíîñòü. Ïîñêîëüêó èíãèáèðîâàíèå
ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa âëè åò íà ñâåðòûâàíèå êðîâè è ôèáðèíîëèç, ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I è èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è èõ ïðîëåêàðñòâà â öåëîì ïîäõîä ò äë 
ñíèæåíè  ñâåðòûâàíè  êðîâè, èëè äë  ëå÷åíè  è ïðîôèëàêòèêè ñîñòî íèé, ïðè êîòîðûõ
àêòèâíîñòü ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa èãðàåò ðîëü èëè èìååò íåæåëàòåëüíóþ ñòåïåíü,
èëè íà êîòîðûå ìîæåò îêàçûâàòü áëàãîïðè òíîå âëè íèå ñíèæåíèå ñâåðòûâàåìîñòè êðîâè,
èëè äë  ïðåäîòâðàùåíè , îáëåã÷åíè  èëè èçëå÷åíè  êîòîðûõ âðà÷ æåëàåò ñíèçèòü
àêòèâíîñòü ñèñòåìû ñâåðòûâàíè  êðîâè. Òàêèì îáðàçîì, ñïåöèôè÷åñêèì ïðåäìåòîì
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñíèæåíèå èëè èíãèáèðîâàíèå íåæåëàòåëüíîãî
ñâåðòûâàíè  êðîâè, â ÷àñòíîñòè ó èíäèâèäóóìà, ââåäåíèåì ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà
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ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìîé ñîëè èëè ïðîëåêàðñòâà, à
òàêæå åãî ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ.

Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I è èõ ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìûì ñîë ì è/èëè ê èõ ïðîëåêàðñòâàì äë  ïðèìåíåíè  â êà÷åñòâå
ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâ (èëè ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ), ê ïðèìåíåíèþ ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû I è èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé è/èëè èõ ïðîëåêàðñòâ äë 
ïðîèçâîäñòâà ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâ äë  èíãèáèðîâàíè  ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà
VIIa èëè äë  âîçäåéñòâè  íà ñâåðòûâàíèå êðîâè, âîñïàëèòåëüíóþ  ðåàêöèþ èëè ôèáðèíîëèç
èëè äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè óêàçàííûõ âûøå èëè íèæå çàáîëåâàíèé, íàïðèìåð, äë 
ïðîèçâîäñòâà ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâ äë  ëå÷åíè  è ïðîôèëàêòèêè ñåðäå÷íî-
ñîñóäèñòûõ ðàññòðîéñòâ, òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé èëè ðåñòåíîçîâ. Èçîáðåòåíèå
òàêæå îòíîñèòñ  ê ïðèìåíåíèþ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I è èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ
ñîëåé è/èëè èõ ïðîëåêàðñòâ äë  èíãèáèðîâàíè  ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa èëè äë 
âîçäåéñòâè  íà ñâåðòûâàíèå êðîâè èëè ôèáðèíîëèç èëè äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè
óêàçàííûõ âûøå èëè íèæå çàáîëåâàíèé, íàïðèìåð, äë  ïðèìåíåíè  ïðè ëå÷åíèè è
ïðîôèëàêòèêå ñåðäå÷íî-ñîñóäèñòûõ ðàññòðîéñòâ, òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé èëè
ðåñòåíîçîâ è ê ñïîñîáàì ëå÷åíè , íàïðàâëåííûì íà òàêèå öåëè, âêëþ÷à  ñïîñîáû
óêàçàííûõ âèäîâ ëå÷åíè  è ïðîôèëàêòèêè. Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê
ôàðìàöåâòè÷åñêèì ïðåïàðàòàì (èëè ôàðìàöåâòè÷åñêèì êîìïîçèöè ì), êîòîðûå ñîäåðæàò
ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé è/èëè åãî ïðîëåêàðñòâ â äîïîëíåíèå ê îáû÷íîìó
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìîãî íîñèòåë , ò.å. îäíîãî èëè íåñêîëüêèõ ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûõ âåùåñòâ-íîñèòåëåé èëè ýêñöèïèåíòîâ è/èëè âñïîìîãàòåëüíûõ âåùåñòâ èëè
äîáàâîê.

Èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ëå÷åíèþ ïàòîëîãè÷åñêèõ ñîñòî íèé, òàêèõ êàê
àíîìàëüíîå ôîðìèðîâàíèå òðîìáà, îñòðûé èíôàðêò ìèîêàðäà, íåñòàáèëüíà  ñòåíîêàðäè ,
òðîìáîýìáîëè , îñòðà  îêêëþçè  ñîñóäîâ, ñâ çàííà  ñ òðîìáîëèòè÷åñêîé òåðàïèåé èëè
÷ðåñêîæíîé òðàíñëþìèíàëüíîé êîðîíàðíîé àíãèîïëàñòèêîé (ÐÒÑÀ), òðàíçèòîðíûå
èøåìè÷åñêèå ïðèñòóïû, èíñóëüò, ïåðåìåæàþùà ñ  õðîìîòà èëè àîðòî-êîðîíàðíîå
øóíòèðîâàíèå êîðîíàðíûõ èëè ïåðèôåðè÷åñêèõ àðòåðèé, ñóæåíèå ïðîñâåòà ñîñóäîâ,
ðåñòåíîç ïîñëå êîðîíàðíîé èëè âåíîçíîé àíãèîïëàñòèêè, ïîääåðæàíèå ïðîõîäèìîñòè
ñîñóäèñòîãî äîñòóïà ó ïàöèåíòîâ, ïîëó÷àþùèõ äëèòåëüíûé ãåìîäèàëèç, ïàòîëîãè÷åñêîå
îáðàçîâàíèå òðîìáà, ïðîèñõîä ùåå â âåíàõ íèæíèõ êîíå÷íîñòåé, ïîñëå îïåðàöèé íà
áðþøíîé ïîëîñòè, êîëåííîì èëè òàçîáåäðåííîì ñóñòàâå, ðèñê òðîìáîýìáîëèè ëåãî÷íîé
àðòåðèè èëè äèññåìèíèðîâàííà  ñèñòåìíà  âíóòðèñîñóäèñòà  êîàãóëîïàòè , âîçíèêàþùà 
â ñîñóäèñòîé ñèñòåìå, âî âðåì  ñåïòè÷åñêîãî øîêà, îïðåäåëåííûõ âèðóñíûõ èíôåêöè õ
èëè ðàêå. Ñîåäèíåíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  ìîæíî òàêæå ïðèìåí òü äë  ñíèæåíè 
âîñïàëèòåëüíîé ðåàêöèè. Ïðèìåðàìè êîíêðåòíûõ ðàññòðîéñòâ, äë  ëå÷åíè  èëè
ïðîôèëàêòèêè êîòîðûõ ìîæíî ïðèìåí òü ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I,  âë þòñ  êîðîíàðíà 
áîëåçíü ñåðäöà, èíôàðêò ìèîêàðäà, ñòåíîêàðäè , ñîñóäèñòûé ðåñòåíîç, íàïðèìåð,
ðåñòåíîç ïîñëå àíãèîïëàñòèêè, ïîäîáíîé ÐÒÑÀ, ðåñïèðàòîðíûé äèñòðåññ-ñèíäðîì
âçðîñëûõ, ìíîãîîðãàííà  íåäîñòàòî÷íîñòü è ðàññòðîéñòâî â âèäå äèññåìèíèðîâàííîãî
âíóòðèñîñóäèñòîãî ñâåðòûâàíè . Ïðèìåðàìè îòíîñ ùèõñ  ê ïðîáëåìå îñëîæíåíèé,
ñâ çàííûõ ñ îïåðàöè ìè,  âë þòñ  òðîìáîçû, ïîäîáíûå òðîìáîçó ãëóáîêèõ âåí è
ïðîêñèìàëüíûõ âåí, êîòîðûé ìîæåò âîçíèêíóòü ïîñëå îïåðàöèè.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è èõ ïðîëåêàðñòâà ìîæíî
ââîäèòü æèâîòíûì, ïðåäïî÷òèòåëüíî, ìëåêîïèòàþùèì, è, â ÷àñòíîñòè, ëþä ì â âèäå
ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ñðåäñòâ äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè. Èõ ìîæíî ââîäèòü îòäåëüíî
èëè â ñìåñ õ äðóã ñ äðóãîì èëè â ôîðìå ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ, êîòîðûå
îáåñïå÷èâàþò âîçìîæíîñòü ýíòåðàëüíîãî èëè ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè .

Ôàðìàöåâòè÷åñêèå ñðåäñòâà ìîæíî ââîäèòü ïåðîðàëüíî, íàïðèìåð, â ôîðìå ïèëþëü,
òàáëåòîê, ëàêèðîâàííûõ òàáëåòîê, ïîêðûòûõ òàáëåòîê, ãðàíóë, òâåðäûõ è ì ãêèõ
æåëàòèíîâûõ êàïñóë, ðàñòâîðîâ, ñèðîïîâ, ýìóëüñèé, ñóñïåíçèé èëè àýðîçîëüíûõ ñìåñåé.
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Îäíàêî ââåäåíèå ìîæíî ïðîâîäèòü ðåêòàëüíî, íàïðèìåð, â ôîðìå ñóïïîçèòîðèé, èëè
ïàðåíòåðàëüíî, íàïðèìåð, âíóòðèâåííî, âíóòðèìûøå÷íî èëè ïîäêîæíî, â ôîðìå ðàñòâîðîâ
äë  èíúåêöèé èëè ðàñòâîðîâ äë  âëèâàíèé, ìèêðîêàïñóë, èìïëàíòàòîâ èëè ñòåðæíåé, èëè
÷ðåñêîæíî èëè ìåñòî, íàïðèìåð, â ôîðìå ìàçåé, ðàñòâîðîâ èëè íàñòîåê, èëè äðóãèìè
ïóò ìè, íàïðèìåð, â ôîðìå àýðîçîëåé èëè íàçàëüíûõ ñïðååâ.

Ôàðìàöåâòè÷åñêèå ïðåïàðàòû â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì ïîëó÷àþò ñïîñîáîì,
èçâåñòíûì ñàìèì ïî ñåáå, è çíàêîìûì ñïåöèàëèñòó â äàííîé îáëàñòè, ãäå
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå èíåðòíûå íåîðãàíè÷åñêèå è/èëè îðãàíè÷åñêèå íîñèòåëè
èñïîëüçóþòñ  â äîïîëíåíèå ê ñîåäèíåíèþ (ñîåäèíåíè ì) ôîðìóëû I è/èëè åãî (èõ)
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì ñîë ì è/èëè åãî (èõ) ïðîëåêàðñòâàì. Äë  ïðîèçâîäñòâà
ïèëþëü, òàáëåòîê, ïîêðûòûõ òàáëåòîê è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë ìîæíî èñïîëüçîâàòü,
íàïðèìåð, ëàêòîçó, êóêóðóçíûé êðàõìàë èëè åãî ïðîèçâîäíûå, òàëüê, ñòåàðèíîâóþ êèñëîòó
èëè åå ñîëè è ò.ä. Íîñèòåëè äë  ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë è ñóïïîçèòîðèé ïðåäñòàâë þò
ñîáîé, íàïðèìåð, æèðû, âîñêè, ïîëóòâåðäûå è æèäêèå ïîëèîëû, åñòåñòâåííûå èëè
îòâåðæäåííûå ìàñëà è ò.ä. Ïîäõîä ùèå íîñèòåëè äë  ïðîèçâîäñòâà ðàñòâîðîâ, íàïðèìåð,
ðàñòâîðîâ äë  èíúåêöèé, èëè ýìóëüñèé èëè ñèðîïîâ, ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íàïðèìåð, âîäó,
ñîëåâîé ðàñòâîð, ñïèðòû, ãëèöåðèí, ïîëèîëû, ñàõàðîçó, èíâåðòèðîâàííûé ñàõàð, ãëþêîçó,
ðàñòèòåëüíûå ìàñëà è ò.ä. Ïîäõîä ùèå íîñèòåëè äë  ìèêðîêàïñóë, èìïëàíòàòîâ èëè
ñòåðæíåé ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íàïðèìåð, ñîïîëèìåðû ãëèêîëåâîé êèñëîòû è ìîëî÷íîé
êèñëîòû. Ôàðìàöåâòè÷åñêèå ïðåïàðàòû îáû÷íî ñîäåðæàò ïðèìåðíî îò 0,5% äî 90 ìàñ.%
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I è/èëè èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé è/èëè èõ ïðîëåêàðñòâ.
Êîëè÷åñòâî àêòèâíîãî èíãðåäèåíòà ôîðìóëû I è/èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé
è/èëè åãî ïðîëåêàðñòâ â ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ïðåïàðàòàõ îáû÷íî ñîñòàâë åò îò ïðèìåðíî 0,5
ìã äî ïðèìåðíî 1000 ìã, ïðåäïî÷òèòåëüíî, îò ïðèìåðíî 1 ìã äî ïðèìåðíî 500 ìã.

Â äîïîëíåíèå ê àêòèâíûì èíãðåäèåíòàì ôîðìóëû I è/èëè èõ ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìûì ñîë ì è/èëè èõ ïðîëåêàðñòâàì è ê âåùåñòâàì-íîñèòåë ì, ôàðìàöåâòè÷åñêèå
ïðåïàðàòû ìîãóò ñîäåðæàòü äîáàâêè, òàêèå êàê, íàïðèìåð, íàïîëíèòåëè, ðàçðûõëèòåëè,
ñâ çûâàþùèå âåùåñòâà, ñìàçûâàþùèå âåùåñòâà, ñìà÷èâàþùèå àãåíòû, ñòàáèëèçàòîðû,
ýìóëüãàòîðû, êîíñåðâàíòû, ïîäñëàùèâàþùèå âåùåñòâà, êðàñèòåëè, àðîìàòèçàòîðû,
çàãóñòèòåëè, ðàçáàâèòåëè, áóôåðíûå âåùåñòâà, ðàñòâîðèòåëè, ñîëþáèëèçàòîðû, àãåíòû
äë  äîñòèæåíè  äåïî ýôôåêòà, ñîëè äë  èçìåíåíè  îñìîòè÷åñêîãî äàâëåíè ,
ïîêðûâàþùèå àãåíòû èëè àíòèîêñèäàíòû. Îíè ìîãóò òàêæå ñîäåðæàòü 2 èëè áîëåå
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I è/èëè èõ ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è/èëè èõ ïðîëåêàðñòâà.
Â ñëó÷àå, êîãäà ôàðìàöåâòè÷åñêèé ïðåïàðàò ñîäåðæèò 2 èëè áîëåå ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I,
âûáîð îòäåëüíûõ ñîåäèíåíèé ìîæåò áûòü íàöåëåí íà êîíêðåòíûé îáùèé
ôàðìàêîëîãè÷åñêèé ïðîôèëü ôàðìàöåâòè÷åñêîãî ïðåïàðàòà. Íàïðèìåð, âûñîêîàêòèâíîå
ñîåäèíåíèå ñ áîëåå êîðîòêîé ïðîäîëæèòåëüíîñòüþ äåéñòâè  ìîæíî îáúåäèíèòü ñ
äëèòåëüíî äåéñòâóþùèì ñîåäèíåíèåì ñ áîëåå íèçêîé àêòèâíîñòüþ. Ãèáêîñòü, äîïóñêàåìà 
â îòíîøåíèè âûáîðà çàìåñòèòåëåé ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, îáåñïå÷èâàåò âîçìîæíîñòü
çíà÷èòåëüíîãî êîíòðîë  áèîëîãè÷åñêèõ è ôèçèêî-õèìè÷åñêèõ ñâîéñòâ ñîåäèíåíèé è, òàêèì
îáðàçîì, îáåñïå÷èâàåò âîçìîæíîñòü âûáîðà òàêèõ æåëàòåëüíûõ ñîåäèíåíèé. Êðîìå òîãî, â
äîïîëíåíèå, ïî ìåíüøåé ìåðå, ê îäíîìó ñîåäèíåíèþ ôîðìóëû I è/èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè
ïðèåìëåìîé ñîëè è/èëè åãî ïðîëåêàðñòâó, ôàðìàöåâòè÷åñêèå ïðåïàðàòû ìîãóò òàêæå
ñîäåðæàòü îäèí èëè íåñêîëüêî äðóãèõ òåðàïåâòè÷åñêè èëè ïðîôèëàêòè÷åñêè àêòèâíûõ
èíãðåäèåíòîâ. Ïðè èñïîëüçîâàíèè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I äîçó ìîæíî ìåí òü â øèðîêèõ
ïðåäåëàõ, è, êàê îáû÷íî äåëàåòñ  è èçâåñòíî âðà÷ó, åå ïîäáèðàþò äë  èíäèâèäóàëüíûõ
ñîñòî íèé â êàæäîì îòäåëüíîì ñëó÷àå. Ýòî çàâèñèò, íàïðèìåð, îò êîíêðåòíîãî
èñïîëüçóåìîãî ñîåäèíåíè , îò ïðèðîäû è ò æåñòè ïîäëåæàùåãî ëå÷åíèþ çàáîëåâàíè , îò
âèäà è ñõåìû ââåäåíè , èëè îò òîãî, ëå÷èòñ  ëè îñòðîå èëè õðîíè÷åñêîå ñîñòî íèå, èëè
îò òîãî, ïðîâîäèòñ  ëè ïðîôèëàêòèêà. Ñîîòâåòñòâóþùóþ äîçèðîâêó ìîæíî óñòàíîâèòü,
èñïîëüçó  êëèíè÷åñêèå ïîäõîäû, õîðîøî èçâåñòíûå â îáëàñòè ìåäèöèíû. Â öåëîì,
ñóòî÷íà  äîçà äë  äîñòèæåíè  æåëàòåëüíûõ ðåçóëüòàòîâ ó âçðîñëîãî ñ ìàññîé òåëà
ïðèìåðíî 75 êã ñîñòàâë åò îò 0,01 ìã/êã äî 100 ìã/êã, ïðåäïî÷òèòåëüíî, îò 0,1 ìã/êã
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äî 50 ìã/êã, â ÷àñòíîñòè, îò 0,1 ìã/êã äî 10 ìã/êã, (â êàæäîì ñëó÷àå â ìã íà 1 êã
ìàññû òåëà). Ñóòî÷íóþ äîçó ìîæíî ðàçäåëèòü, â ÷àñòíîñòè, â ñëó÷àå ââåäåíè 
îòíîñèòåëüíî áîëüøèõ êîëè÷åñòâ, íà íåñêîëüêî, íàïðèìåð, 2, 3 èëè 4 ÷àñòè÷íûõ
ââåäåíèé. Îáû÷íî, â çàâèñèìîñòè îò èíäèâèäóàëüíîãî ïîâåäåíè , ìîæåò áûòü íåîáõîäèìî
îòêëîíèòüñ  ââåðõ èëè âíèç îò óêàçàííîé ñóòî÷íîé äîçû.

Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ìîæíî òàêæå ïðåèìóùåñòâåííî èñïîüçîâàòü â âèäå
àíòèêîàãóë íòà âíå èíäèâèäóóìà. Íàïðèìåð, ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî ñîåäèíåíè 
èçîáðåòåíè  ìîæåò êîíòàêòèðîâàòü ñî ñâåæåâç òûì îáðàçöîì êðîâè äë  ïðåäîòâðàùåíè 
ñâåðòûâàíè  îáðàçöà êðîâè. Êðîìå òîãî, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I èëè åãî ñîëè ìîæíî
èñïîëüçîâàòü äë  äèàãíîñòè÷åñêèõ öåëåé, íàïðèìåð, ïðè äèàãíîñòèêå in vivo, è â
êà÷åñòâå âñïîìîãàòåëüíîãî ñðåäñòâà ïðè áèîõèìè÷åñêèõ èññëåäîâàíè õ. Íàïðèìåð,
ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ìîæíî èñïîëüçîâàòü â àíàëèçå äë  èäåíòèôèêàöèè ïðèñóòñòâè 
ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa èëè äë  âûäåëåíè  ôàêòîðà Õà è/èëè ôàêòîðà VIIa ïî
ñóùåñòâó â î÷èùåííîé ôîðìå. Ñîåäèíåíèå èçîáðåòåíè  ìîæåò áûòü ìå÷åíûì, íàïðèìåð,
ðàäèîèçîòîïîì, è çàòåì ìå÷åíîå ñîåäèíåíèå, ñâ çàííîå ñ ôàêòîðîì Õà è/èëè ôàêòîðîì
VIIa, âû âë åòñ  ñ èñïîëüçîâàíèåì îáû÷íîãî ñïîñîáà, ïðèìåí åìîãî äë  âû âëåíè 
êîíêðåòíîé ìåòêè. Òàêèì îáðàçîì, ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I èëè åãî ñîëü ìîæíî èñïîëüçîâàòü
â êà÷åñòâå çîíäà äë  âû âëåíè  ëîêàëèçàöèè êîëè÷åñòâà àêòèâíîñòè ôàêòîðà Õà è/èëè
ôàêòîðà VIIa in vivo, in vitro èëè ex vivo.

Êðîìå òîãî, ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîæíî èñïîëüçîâàòü â êà÷åñòâå ïðîìåæóòî÷íûõ
ñîåäèíåíèé ñèíòåçà äë  ïîëó÷åíè  äðóãèõ ñîåäèíåíèé, â ÷àñòíîñòè, äðóãèõ
ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûõ èíãðåäèåíòîâ, êîòîðûå ìîæíî ïîëó÷èòü èç ñîåäèíåíèé
ôîðìóëû I, íàïðèìåð, ââåäåíèåì çàìåñòèòåëåé èëè ìîäèôèêàöèåé ôóíêöèîíàëüíûõ ãðóïï.

Â öåëîì, ñèíòåòè÷åñêèå ïîñëåäîâàòåëüíîñòè äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, êîòîðûå ìîæíî
èñïîëüçîâàòü â íàñòî ùåì èçîáðåòåíèè, ïðåäñòàâëåíû â ïðèâåäåííûõ íèæå ïðèìåðàõ. È
îáú ñíåíèå, è ðåàëüíà  ïðîöåäóðà ðàçëè÷íûõ àñïåêòîâ íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè  îïèñàíû
â ñîîòâåòñòâóþùèõ ìåñòàõ îïèñàíè . Ñëåäóþùèå ïðèìåðû ïðåäíàçíà÷åíû ïðîñòî äë 
èëëþñòðàöèè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , à íå äë  åãî îãðàíè÷åíè  íè ïî îáúåìó, íè ïî
ñóùíîñòè. Ñïåöèàëèñòû â äàííîé îáëàñòè ëåãêî ïîéìóò, ÷òî èçâåñòíûå âàðèàöèè ñîñòî íèé
è ñïîñîáîâ, îïèñàííûõ â ïðèìåðàõ, ìîæíî èñïîëüçîâàòü äë  ñèíòåçà ñîåäèíåíèé
íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

Ïîí òíî, ÷òî èçìåíåíè , êîòîðûå ñóùåñòâåííî íå âîçäåéñòâóþò íà àêòèâíîñòü
ðàçëè÷íûõ âàðèàíòîâ îñóùåñòâëåíè  èçîáðåòåíè , âêëþ÷åíû â ðàñêðûòîå â íàñòî ùåì
îïèñàíèè èçîáðåòåíèå. Òàêèì îáðàçîì, ñëåäóþùèå ïðèìåðû ïðåäíàçíà÷åíû äë 
èëëþñòðàöèè, à íå îãðàíè÷åíè  íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè .

ÏÐÈÌÅÐÛ
Êîãäà íà êîíå÷íîé ñòàäèè ñèíòåçà ñîåäèíåíè  èñïîëüçîâàëàñü êèñëîòà, òàêà  êàê

òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà èëè óêñóñíà  êèñëîòà, íàïðèìåð, êîãäà òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà
èñïîëüçîâàëàñü äë  óäàëåíè  ãðóïïû tBu, èëè êîãäà ñîåäèíåíèå î÷èùàëîñü
õðîìàòîãðàôèåé ñ èñïîëüçîâàíèåì ýëþåíòîâ, êîòîðûå ñîäåðæàëè òàêóþ êèñëîòó, â
íåêîòîðûõ ñëó÷à õ, â çàâèñèìîñòè îò ïðîöåäóðû ðàçðàáîòêè, íàïðèìåð, äåòàëåé ñïîñîáà
ëèîôèëèçàöèè, ñîåäèíåíèå ïîëó÷àëè ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ â ôîðìå ñîëè èñïîëüçóåìîé
êèñëîòû, íàïðèìåð, â ôîðìå ñîëè óêñóñíîé êèñëîòû èëè ñîëè òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû èëè
ñîëè õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû.

Èñïîëüçóåìûå àááðåâèàòóðû:

Òðåò-áóòèë tBu

2,2'-áèñ(äèôåíèëôîñôèí-1,1'-áèíàôòèë Binap

Õëîðèä áèñ-(îêñî-3-îêñàçîëèäèíèë)ôîñôîðèëà BOP-Cl

Äèáåíçèëèäåíàöåòîí dba

Äèõëîðìåòàí DCM

Êàðáîäèèìèä äèöèêëîãåêñèëà DCC

Öèàíèä äèýòèëôîñôîðèëà DEPC

4-äèìåòèëàìèíîïèðèäèí DMAP

N,N-äèìåòèëôîðìàìèä DMF

Äèìåòèëñóëüôîêñèä DMSO
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1,1'-áèñ(äèôåíèëôîñôèí)ôåððîöåí DPPF

Ãåêñàôòîðôîñôàò Î-(7-àçàáåíçîòðèàçîë-1-èë)-N,N,N',N'-òåòðàìåòèëóðîíè  HATU

N-áðîìñóêöèíèìèä NBS

N-õëîðñóêöèíèìèä NCS

N-èîäñóêöèíèìèä NIS

N-ýòèëìîðôîëèí NEM

Ìåòàíîë MeOH

Êîìíàòíà  òåìïåðàòóðà îò 20°Ñ äî 25°Ñ RT

Íàñûùåííûé Sat.

Òåòðàãèäðîôóðàí THF

Òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà TFA

Òåòðàôòîðáîðàò Î-((ýòîêñèêàðáîíèë)öèàíîìåòèëåíàìèíî)-N,N,N',N'-òåòðàìåòèëóðîíè  TOTU

Ïðèìåð 1
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-

ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(i) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
0,495 ã (1,64 ììîëü) 1-áåíçîëñóëüôîíèë-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû

ðàñòâîð þò â 5 ìë ìåòàíîëà è 3 ìë 2 í âîäíîé ãèäðîîêèñè íàòðè . Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè 40°Ñ â òå÷åíèå 8 ÷. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè.
Îñòàòî÷íûå ëåòó÷èå âåùåñòâà óäàë þò äâîéíûì ñîâìåñòíûì äèñòèëëèðîâàíèåì ñ
òîëóîëîì. Îñòàòîê ñóñïåíäèðóþò â ìåòàíîëüíîé õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòå è
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 16 ÷ ïðè RT. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè.
Îñòàòîê ðàñòâîð þò â ýòèëàöåòàòå è ïðîìûâàþò íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì
áèêàðáîíàòà íàòðè  è íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì õëîðèäà íàòðè . Îðãàíè÷åñêóþ
ôàçó ñóøàò ñóëüôàòîì íàòðè , ôèëüòðóþò è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè.

Âûõîä 0,201 ã. MC (Cl+): m/e=177 (M+H-).
(ii) 1-[5-(5-Õëîðòèîôåí-2-èë)-èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-

êàðáîíîâà  êèñëîòà
0,195 ã (1,1 ììîëü) ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé

êèñëîòû ðàñòâîð þò â 4 ìë DMF è äîáàâë þò 48,7 ìã (1,2 ììîëü) ãèäðèäà íàòðè  (60% â
ìèíåðàëüíîì ìàñëå). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè ÊÒ â òå÷åíèå 20 ìèí,
îõëàæäàþò äî -78°Ñ, çàòåì äîáàâë þò 324 ìã (1,2 ììîëü) 3-áðîììåòèë-5-(5-õëîðòèîôåí-2-
èë)èçîêñàçîëà [ïîëó÷åííîãî ïðèñïîñîáëåíèåì ïðîöåäóðû, îïèñàííîé Ewing, William R.;
Becker, Michael R.; Choi-Sledeski, Yong Mi; Pauls, Heinz W.; He, Wei; Condon, Stephen
M.; Davis, Roderick S.; Hanney, Barbara A.; Spada, Alfred P.; Burns, Christopher J.;
Jiang, John Z.; Li, Aiwen; Myers, Michael R.; Lau, Wan F.; Poli, Gregory B; PCT Int.
Appl. (2001) 460 pp. WO 0107436 A2]. Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü ñîãðåòüñ  äî
ÊÒ â òå÷åíèå íî÷è. Äîáàâë þò 0,3 ìë 2 í âîäíîé ãèäðîîêèñè íàòðè  è çàòåì ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè ÊÒ â òå÷åíèå 24 ÷. Ïðîäóêò î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ â
îáðàùåííîé ôàçå, ýëþèðó  ãðàäèåíòîì 0-100% àöåòîíèòðèëà â âîäå (+0,01%
òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà). Ïîñëå ëèîôèëèçàöèè ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå òâåðäîãî
âåùåñòâà.

Âûõîä 280 ìã. MC (TOF MC ES+): m/e=359 (M+).
(iii) Ñëîæíûé òðåò-áóòèëîâûé ýôèð (1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 5,0 ã ñëîæíîãî òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà ïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìèíîâîé êèñëîòû

â 15 ìë ìåòàíîëà äîáàâë þò 7,34 ìë àöåòîíà, 3,14 ã Na(CN)BH3 è 0,3 ìë óêñóñíîé
êèñëîòû. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 16 ÷ ïðè ÊÒ ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ñåêöèîíèðóþò ìåæäó 30 ìë âîäû è 30 ìë ýòèëàöåòàòà.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì Na2CO3, âîäîé è çàòåì ñóøàò íàä
Na2SO4. Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè äë 
ïîëó÷åíè  áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

Âûõîä: 4,8 ã. MC (ES+): m/e=243.
(iv) 1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëàìèí
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Ê 4,8 ã ñëîæíîãî òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû â 15 ìë ìåòàíîëà äîáàâë þò 20 ìë ìåòàíîëüíîé õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû
(8Ì) è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 16 ÷. Óäàëåíèå ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè äàåò áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî, êîòîðîå ñîâìåñòíî âûïàðèâàþò äâàæäû ñ 20 ìë
òîëóîëà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå åãî ãèäðîõëîðèäà.

Âûõîä: 5,42 ã. MC (ES+): m/e=143.
(v)(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-

ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
0,135 ã (0,4 ììîëü) 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-ïèððîë[2,3-b]

ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû, 0,432 ã (3,8 ììîëü) NEM è 135 ìã (0,4 ììîëü) TOTU
ðàñòâîð þò â 3 ìë DMF è ïåðåìåøèâàþò ïðè RY â òå÷åíèå 20 ìèí. 89 ìã (0,4 ììîëü)
äèãèäðîõëîðèäà 1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíà äîáàâë þò ê ðåàêöèîííîìó ðàñòâîðó è
ïåðåìåøèâàþò ïðè ÊÒ â òå÷åíèå 4 ÷. Ïðîäóêò î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ â
îáðàùåííîé ôàçå, ýëþèðó  ãðàäèåíòîì 0-100% àöåòîíèòðèëà â âîäå (+0,01%
òðèôòîðóêñóñíà  êèñëîòà). Ïîñëå ëèîôèëèçàöèè ïîëó÷àþò ïðîäóêò â âèäå òâåðäîãî
âåùåñòâà.

Âûõîä: 156 ìã. MC (TOF MC ES+): m/e=484 (M+).
Ïðèìåð 2
Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-

èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèïåðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(i) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 6-àìèíîíèêîòèíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 10 ã 6-àìèíîíèêîòèíîâîé êèñëîòû â 100 ìë ÌåÎÍ äîáàâë þò 0,8 ìë

êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 è ñìåñü íàãðåâàþò äî 60°Ñ â òå÷åíèå 12 ÷. Çàòåì ðåàêöèîííóþ
ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîñëå äîáàâëåíè  50 ìë ëåä íîé âîäû
ðÍ ñìåñè äîâîä ò äî 8 äîáàâëåíèåì K2CO3. Âîäíóþ ôàçó ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì
(3×100 ìë) è îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ñóøàò íàä MgSO4. Óäàëåíèå ðàñòâîðèòåë 
äàåò 5,5 ã æåëàòåëüíîãî ïðîäóêòà, êîòîðûé ïîäâåðãàþò ñëåäóþùåé ðåàêöèè áåç
äàëüíåéøåé î÷èñòêè.

Âûõîä: 5,5 ã.
(ii) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 6-àìèíî-5-èîäíèêîòèíîâîé êèñëîòû
Ê 5 ã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 6-àìèíîíèêîòèíîâîé êèñëîòû è 16,2 ã òåòðàôòîðáîðàòà

áèñ(ïèðèäèí)èîäèíè (I) â 250 ìë DCM äîáàâë þò ïî êàïë ì 7,6 ìë
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû ïðè 0°Ñ. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 24 ÷ ïðè RT.
Çàòåì äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíûå 3,2 ã òåòðàôòîðáîðàòà áèñ(ïèðèäèí)èîäèíè (I) è 1,5 ìë
òðèôòîðìåòàíñóëüôîíîâîé êèñëîòû. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 2 ÷ ïðè ÊÒ
ðåàêöèîííóþ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è çàòåì ñîáèðàþò
êîíöåíòðèðîâàííûì âîäíûì ðàñòâîðîì Na2SO3, è äîâîä ò äî ðÍ 8 êîíöåíòðèðîâàííûì
âîäíûì àììèàêîì. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (2×150 ìë). Îáúåäèíåííûå
îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàþò ñîëåâûì ðàñòâîðîì è çàòåì ñóøàò íàä MgSO4. Ïîñëå
ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ñîâìåñòíî
äèñòèëëèðóþò ñî 100 ìë òîëóîëà.

Âûõîä: 9,6 ã.
(iii) Ñëîæíûé 5-ìåòèëîâûé ýôèð 1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 5,6 ã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 6-àìèíî-5-èîäíèêîòèíîâîé êèñëîòû, 5,3 ã 2-

îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû, 11,1 ã NEt3 4,2 ã òðèôåíèëôîñôèíà è 1,1 ã Pd(OAc)2 â 100 ìë
DMF íàãðåâàþò â àòìîñôåðå àðãîíà äî 100°Ñ. ×åðåç 10 ÷ ðåàêöèîííóþ ñìåñü
êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê ïåðåìåøèâàþò ñ 250 ìë âîäû â
òå÷åíèå 1 ÷. Îñàæäåííûé ïðîäóêò îòôèëüòðîâûâàþò è ïðîìûâàþò âîäîé. Íåî÷èùåííûé
ïðîäóêò ïîäâåðãàþò ñëåäóþùåé ñòàäèè ðåàêöèè áåç äàëüíåéøåé î÷èñòêè.

Âûõîä: 10 ã.
(iv) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-

b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 9,5 ã ñëîæíîãî 5-ìåòèëîâîãî ýôèðà 1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2,5-
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äèêàðáîíîâîé êèñëîòû â 120 ìë DMF è 23,9 ìë Net3, äîáàâë þò 9,2 ã ãèäðîõëîðèäà 1-
èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíà è 11 ã BOP-Cl ïðè ÊÒ è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 3 ÷.
Ïîñëå äîáàâëåíè  20 ìë âîäû ðåàêöèîííóþ ñìåñü ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì (3×150 ìë).
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàþò ñîëåâûì ðàñòâîðîì (1×50 ìë) è ñóøàò íàä
MgSO4. Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê
î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  EtOAc/MeOH 9:7→EtOAc/MeOH/NH3

(âîäí.) 6:4:0,4. Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, âûïàðèâàþò è ñîâìåñòíî äèñòèëëèðóþò ñ
òîëóîëîì.

Âûõîä 7,2 ã.
(v) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-

èçîïðîïèëïèðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 1,2 ã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-

1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 20 ìë DMF äîáàâë þò 91 ìã ãèäðèäà
íàòðè  (95%) ïðè 0°Ñ. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ñîãðåâàþò äî ÊÒ è ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå 30 ìèí. Ïîñëå îõëàæäåíè  ñíîâà äî 0°Ñ äîáàâë þò 967 ìã 3-áðîììåòèë-5-(5-
õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîëà [ïîëó÷åííûé ïðèñïîñîáëåíèåì ïðîöåäóðû, îïèñàííîé Ewing,
William R.; Becker, Michael R.; Choi-Sledeski, Yong Mi; Pauls, Heinz W.; He, Wei;
Condon, Stephen M.; Davis, Roderick S.; Hanney, Barbara A.; Spada, Alfred P.; Burns,
Christopher J.; Jiang, John Z.; Li, Aiwen; Myers, Michael R.; Lau, Wan F.; Poli,
Gregory B; PQ Int. Appl. (2001), 460 pp. WO 0107436 A2] è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå 2 ÷ ïðè RT. Çàòåì äîáàâë þò 50 ìë âîäû è îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò äë 
ïîëó÷åíè  630 ìã ÷èñòîãî ïðîäóêòà. Ôèëüòðàò êîíöåíòðèðóþò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è
îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ â îáðàùåííîé ôàçå, ýëþèðó  ãðàäèåíòîì 0-100%
àöåòîíèòðèëà â âîäå (+0,01% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû). Ïîñëå ëèîôèëèçàöèè ïîëó÷àþò
åùå 371 ìã ïðîäóêòà â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà.

Âûõîä: 1,0 ã. MC (ES+): m/e=542, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 3
1-[5-(5-Õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-

èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà
Ê ðàñòâîðó 630 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-

èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â 60 ìë ÌåÎÍ äîáàâë þò 8,7 ìë 1Ì âîäíîãî ðàñòâîðà NaOH. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
íàãðåâàþò äî 60°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî ÊÒ äîáàâë þò 8,8 ìë 1Ì âîäíîé
HCl è ðàñòâîðèòåëè óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Îñòàòîê ïåðåìåøèâàþò ñ
âîäîé/MeCN 2:1 è îñàæäåííûé ïðîäóêò îòôèëüòðîâûâàþò.

Âûõîä: 276 ìã. MC (ES+): m/e=528, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 4
2-[(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä] 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-

ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 100 ìã 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-

èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 1
ìë DMF äîáàâë þò 62 ìã TOTU, 0,2 ìë DIPEA è 10 ìã NH4Cl ïðè ÊÒ è ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå 16 ÷. Çàòåì ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è íåî÷èùåííûé
ìàòåðèàë î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (êîëîíêà Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû, ýëþèðîâàíèå
ãðàäèåíòîì H2O/MeCN 0,1% TFA). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, âûïàðèâàþò è
ëèîôèëèçèðóþò äë  ïîëó÷åíè  áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå åãî
òðèôòîðóêñóñíîé ñîëè.

Âûõîä: 16 ìã. MC (ES+): m/e=527, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 5
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-

ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(i) 1Í-Ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâà  êèñëîòà
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1,22 ìë 2-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû, 0,26 ã àöåòàòà ïàëëàäè  è 3,20 ìë òðèýòèëàìèíà
äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 1,00 ã 2-áðîìïèðèäèí-3-èëàìèíà è 1,21 ã òðèôåíèëôîñôèíà â 10 ìë
N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 4 ÷ ïðè 100°Ñ.
Ïîñëå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê î÷èùàþò êîëîíî÷íîé
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå äèõëîðìåòàíîì/ìåòàíîëîì â êà÷åñòâå ýëþåíòà.

Âûõîä: 260 ìã. MC (ES+): m/e=163.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 13,30 (ñ, 1H); 12,00 (ñ, 1H); 8,45 (ä, 1H); 7,82

(ä, 1H); 7,25 (ää, 1H); 7,14(ñ, 1H).
(ii) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 130 ìã 1Í-ïèððîë[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 5 ìë 8 í ðàñòâîðà

õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû â ìåòàíîëå ïåðåìåøèâàþò ïðè 60°Ñ â òå÷åíèå 6 ÷.
Óäàëåíèå ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè äàåò áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî, êîòîðîå
ñîâìåñòíî âûïàðèâàþò äâàæäû ñ 5 ìë òîëóîëà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå åãî ãèäðîõëîðèäà.

Âûõîä: 150 ìã. MC (ES+): m/e=177.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 13,60 (ñ, 1H); 8,86 (ä, 1H); 8,59 (ä, 1H); 7,82

(ää, 1H); 7,41 (ñ, 1H); 3,99 (ñ, 3H).
(iii) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-ïèððîë

[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 150 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé

êèñëîòû â 2 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà äîáàâë þò 20,4 ìã ãèäðèäà íàòðè  (95%) ïðè 0°Ñ.
Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå 10 ìèí äîáàâë þò 261 ìã 3-áðîìýòèë-5-(5-
õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîëà. Ðåàêöèîííîé ñìåñè äàþò âîçìîæíîñòü ñîãðåòüñ  äî
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷. Ïîñëå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè
ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
ãðàäèåíòîì äèõëîðìåòàíà/ìåòàíîëà.

Âûõîä: 80 ìã. MC (ES+): m/e=374, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 8,54 (ä, 1H); 8,13 (ä, 1H); 7,58 (ä, 1H); 7,43

(ñ, 1H); 7,39 (ää, 1H); 7,26 (ä, 1H); 7,73 (ñ, 1H); 5,98 (ñ, 2H); 3,90 (ñ, 3H),
(iv) 1-[5-(5-Õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-

êàðáîíîâà  êèñëîòà
Ðàñòâîð 75 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé

êèñëîòû è 9,6 ìã ãèäðîîêèñè ëèòè  â ñìåñè 3 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è 1 ìë âîäû
ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ïîñëå ïîäêèñëåíè  6 í
õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé äî ðÍ 2 ðàñòâîðèòåëü ñìåñè óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè. Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå, ýëþèðó 
ãðàäèåíòîì ýòèëàöåòàòà/ìåòàíîëà ñ 0,1% âîäîé.

Âûõîä: 50 ìã. MC (ES+): m/e=360, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 8,45 (ä, 1H); 7,84 (ä, 1H); 7,53 (ä, 1H); 7,22

(ä, 1H); 7,15 (ää, 1H); 6,94 (ñ, 1H); 6,60 (ñ, 1H); 6,14 (ñ, 2H).
(v) (1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-

ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ñóñïåíçèè 50 ìã 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-ïèððîë[3,2-b]

ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû äîáàâë þò 36 ìã ãèäðîõëîðèäà 1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-
èëàìèíà è 35 ìã áèñ(2-îêñî-3-îêñàçîëèäèíèë)ôîñôîíîâîãî õëîðèäà â 1 ìë äèõëîðìåòàíå,
77 ìêë òðèýòèëàìèíà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 16 ÷.
Ïîñëå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé
ÂÝÆÕ (êîëîíêà Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû, ýëþèðîâàíèå ãðàäèåíòîì âîäû/àöåòîíèòðèëà ñ
0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòû). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, âûïàðèâàþò è
ëèîôèëèçèðóþò äë  ïîëó÷åíè  áåëîãî îñòàòêà, êîòîðûé ñåêöèîíèðóþò ìåæäó 5 ìë âîäíîãî
0,1 í ðàñòâîðà ãèäðîîêèñè íàòðè  è 5 ìë ýòèëàöåòàòà. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàþò
äîïîëíèòåëüíîé âîäîé è çàòåì ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè è
óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ïîëó÷àþò áåëîå òâåðäîå âåùåñòâî.
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Âûõîä: 10 ìã. MC (ES+): m/e=484, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 8,53 (ä, 1H); 8,46 (ä, 1H); 8,03 (ä, 1H); 7,57

(ä, 1H); 7,32 (ñ, 1H); 7,28 (ää, 1H); 7,26 (ä, 1H); 6,65 (ñ, 1H); 5,93 (ñ, 2H); 3,75
(ì, 1H); 2,80 (ì, 2H); 2,70 (ì, 1H); 2,17 (ì, 2H); 1,80 (ì, 2H); 1,53 (ì, 2H); 0,96 (ä, 6H).

Ïðèìåð 6
1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-

èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà
(i) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 5-àìèíî-6-áðîìïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 5,00 ã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 5-àìèíîïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â

75 ìë 48% âîäíîãî ðàñòâîðà áðîìèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòû äîáàâë þò 3,39 ìë 32% âîäíîãî
ðàñòâîðà ïåðåêèñè âîäîðîäà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
2 ÷, çàòåì äîáàâë þò äîïîëíèòåëüíûå 0,80 ìë ðàñòâîðà ïåðåêèñè âîäîðîäà. Ïîñëå
ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 1 ÷ ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàþò è åå ðÍ äîâîä ò äî 8
äîáàâëåíèåì êîíöåíòðèðîâàííîãî âîäíîãî àììèàêà. Ñìåñü ýêñòðàãèðóþò 300 ìë
ýòèëàöåòàòà. Âîäíûé ñëîé ïðîìûâàþò äîïîëíèòåëüíûì ýòèëàöåòàòîì è çàòåì
îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ôàçû ñóøàò íàä ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå ôèëüòðàöèè
ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, è îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå, ýëþèðó  ãðàäèåíòîì í-ãåïòàíà/ýòèëàöåòàòà.

Âûõîä: 2,83 ã. MC (ES+): m/e=231.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 7,80 (ä, 1H); 7,10 (ä, 1H); 6,37 (ñ, 2H); 3,80 (ñ, 3H).
(ii) Ñëîæíûé 5-ìåòèëîâûé ýôèð 1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû
Ñëåäóþùåå ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò ïî àíàëîãèè ñ ïðèìåðîì 5 ñ èñïîëüçîâàíèåì

ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 5-àìèíî-6-áðîìïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû âìåñòî 2-
áðîìïèðèäèí-3-èëàìèíà.

MC (ES+): m/e=221.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 11,80 (ñ, 1H); 7,89 (ä, 1H); 7,84 (ä, 1H); 6,93

(ñ, 1H); 3,88 (ñ, 3H).
(iii) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-

b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 140 ìã ñëîæíîãî 5-ìåòèëîâîãî ýôèðà 1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2,5-

äèêàðáîíîâîé êèñëîòû â 1,4 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è 0,35 ìë òðèýòèëàìèíà
äîáàâë þò 164 ìã ãèäðîõëîðèäà 1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíà è 161 ìã áèñ(2-îêñî-3-
îêñàçîëèäèíèë)ôîñôîíîâîãî õëîðèäà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
â òå÷åíèå 1 ÷. Ïîñëå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê î÷èùàþò
ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (êîëîíêà Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû, ýëþèðîâàíèå ãðàäèåíòîì
âîäû/àöåòîíèòðèëà ñ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò,
âûïàðèâàþò è ëèîôèëèçèðóþò äë  ïîëó÷åíè  áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò
â âèäå òðèôòîðóêñóñíîé ñîëè.

Âûõîä: 112 ìã. MC (ES+): m/e=345.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 12,20 (ñ, 1H); 9,10 (ñ, 1H); 8,79 (ä, 1H); 7,93

(ì, 2H); 7,42 (ñ, 1H); 4,14 (ì, 1H); 3,90 (ñ, 3H); 3,47 (ì, 3H); 3,15 (ì, 2H); 2,15
(ì, 2H); 1,88 (ì, 2H); 1,28 (ä, 6H).

(iv) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-
èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû

Ê ðàñòâîðó 60 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-
1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 2 ìë N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà äîáàâë þò
4 ìã ãèäðèäà íàòðè  (95%) ïðè 0°Ñ. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå 10 ìèí
äîáàâë þò 53 ìã 3-áðîììåòèë-5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â
òå÷åíèå 2 ÷ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ïîñëå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì
äàâëåíèè îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (êîëîíêà Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû,
ýëþèðîâàíèå ãðàäèåíòîì âîäû/àöåòîíèòðèëà ñ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé). Ôðàêöèè,
ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, âûïàðèâàþò è ëèîôèëèçèðóþò äë  ïîëó÷åíè  áåëîãî òâåðäîãî
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âåùåñòâà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå òðèôòîðóêñóñíîé ñîëè.
Âûõîä: 50 ìã. MC (ES+): m/e=542, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 8,93 (ì, 2H); 8,25 (ä, 1H); 8,04 (ä, 1H); 7,55

(ä, 1H); 7,42 (ñ, 1H); 7,28 (ä, 1H); 6,69 (ñ, 1H); 5,97 (ñ, 2H); 4,07 (ì, 1H); 3,91
(ñ, 3H); 3,45 (ì, 2H); 3,10 (ì, 2H); 2,10 (ì, 3H); 1,83 (ì, 2H); 1,25 (ì, 6H).

(v) 1-[5-(5-Õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-
èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà

Ê ðàñòâîðó 50 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-
èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â 2 ìë ÒÃÔ è 1 ìë âîäû äîáàâë þò 3,6 ìã ãèäðîîêèñè ëèòè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 2 ÷. Çàòåì ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïîäêèñë þò 6 í
õëîðèñòîâîäîðîäíîé êèñëîòîé äî ðÍ 3 è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè.
Ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (êîëîíêà Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû,
ýëþèðîâàíèå ãðàäèåíòîì âîäû/àöåòîíèòðèëà ñ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé).
Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, âûïàðèâàþò è ëèîôèëèçèðóþò äë  ïîëó÷åíè  áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå òðèôòîðóêñóñíîé ñîëè.

Âûõîä: 25 ìã. MC (ES+): m/e=528, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 13,00 (ñ, 1H); 8,90 (ì, 2H); 8,23 (ä, 1H); 8,03

(ä, 1H); 7,56 (ä, 1H); 7,42 (ñ, 1H); 7,28 (ä, 1H); 6,69 (ñ, 1H); 5,98 (ñ, 2H); 4,07
(ì, 1H); 3,45 (ì, 2H); 3,10 (ì, 2H); 2,10 (ì, 3H); 1,83 (ì, 2H); 1,25 (ä, 6H).

Ïðèìåð 7
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-îêñî-

4,5-äèãèäðî-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(i) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-4-îêñè-1Í-

ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 80 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-

èëìåòèë]-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 1 ìë äèõëîðìåòàíà äîáàâë þò
ðàñòâîð 52,8 ìã 3-õëîðïåðîêñèáåíçîéíîé êèñëîòû (70%, âëàæíà  ñ âîäîé) â 1 ìë
äèõëîðìåòàíà ïðè 0°Ñ. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå 1 ÷ ðåàêöèîííîé ñìåñè
äàþò âîçìîæíîñòü ñîãðåòüñ  äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû è ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 16 ÷.
Ðàñòâîð ïðîìûâàþò âîäíûì 0,1 í ðàñòâîðîì ãèäðîîêèñè íàòðè . Îðãàíè÷åñêèé ñëîé
ïðîìûâàþò äîïîëíèòåëüíîé âîäîé è çàòåì ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè . Ïîñëå
êîíöåíòðàöèè ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê íåïîñðåäñòâåííî ïîäâåðãàþò
ïîñëåäóþùåìó âçàèìîäåéñòâèþ áåç äàëüíåéøåé î÷èñòêè.

Âûõîä: 100 ìã. MC (ES+): m/e=390, õëîð-òèï.
(ii) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-îêñî-4,5-

äèãèäðî-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 100 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-

èëìåòèë]-4-îêñè-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 5 ìë óêñóñíîãî
àíãèäðèäà íàãðåâàþò â òå÷åíèå 4 ÷ ïðè 100°Ñ. Ïîñëå îõëàæäåíè  äî êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðû ðàñòâîðèòåëü ñìåñè óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè. Ïîñëå ñîâìåñòíîãî
âûïàðèâàíè  äâàæäû ñ 5 ìë òîëóîëà îñòàòîê ðàñòâîð þò â 5 ìë ìåòàíîëà è äîáàâë þò 17,6
ìã êàðáîíàòà êàëè . Ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 16 ÷ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.
Ïîñëå êîíöåíòðàöèè ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ
(êîëîíêà Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû, ýëþèðîâàíèå ãðàäèåíòîì âîäû/àöåòîíèòðèëà ñ 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé). Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå òðèôòîðóêñóñíîé ñîëè.

Âûõîä: 20 ìã. MC (ES+): m/e=390, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 11,65 (ñ, 1H), 7,90 (ä, 1H); 7,60 (ä, 1H); 7,28

(ä, 1H); 6,71 (ñ, 1H); 6,67 (ñ, 1H); 6,35 (ä, 1H); 5,87 (ñ, 2H); 3,81 (ñ, 3H).
(iii) 1-[5-(5-Õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-ïèððîë[3,2-

b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâà  êèñëîòà
Ðàñòâîð 20 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-
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èëìåòèë]-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû è 1,9 ìã
ãèäðîîêèñè ëèòè  â ñìåñè 2 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è 1 ìë âîäû ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷
ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè è îñòàòîê
ñîâìåñòíî âûïàðèâàþò äâàæäû ñ òîëóîëîì. Îñòàòîê íåïîñðåäñòâåííî ïîäâåðãàþò
ïîñëåäóþùåìó âçàèìîäåéñòâèþ áåç äàëüíåéøåé î÷èñòêè.

Âûõîä: 20 ìã. MC (ES+): m/e=376, õëîð-òèï.
(iv) (1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-

îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ñóñïåíçèè 19,9 ìã 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-

1Í-5-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû è 13,5 ìã áèñ(2-îêñî-3-
îêñàçîëèäèíèë)ôîñôèíîâîãî õëîðèäà â 1 ìë äèõëîðìåòàíà äîáàâë þò 7,4 ìêë
òðèýòèëàìèíà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îáðàáàòûâàþò 5 ìë âîäíîãî 0,1 í ðàñòâîðà ãèäðîîêèñè íàòðè  è
ïðîìûâàþò àöåòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøàò íàä áåçâîäíûì ñóëüôàòîì íàòðè .
Ïîñëå ôèëüòðàöèè è óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè îñòàòîê
ðàñòâîð þò â ñìåñè 2 ìë àöåòîíèòðèëà è 1 ìë âîäû. Ëèîôèëèçàöè  ðàñòâîðà äàåò áåëîå
òâåðäîå âåùåñòâî.

Âûõîä: 8 ìã. MC (ES+): m/e=500, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 11,70 (ñ, 1H); 8,36 (ä, 1H); 7,83 (ä, 1H); 7,59

(ä, 1H); 7,28 (ä, 1H); 6,76 (ñ, 1H); 6,63 (ñ, 1H); 6,22 (ä, 1H); 5,85 (ñ, 2H); 3,68
(ñ, 1H); 2,78 (ì, 2H); 2,68 (ì, 1H); 2,14 (ì, 2H); 1,75 (ì, 2H); 1,51 (ì, 2H); 0,98 (ä, 6H).

Ïðèìåð 8
Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(3,4,5,6-

òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']áèïèðèäèë-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû

(i) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 2-(3,4,5,6-òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']áèïèðèäèë-4-èëêàðáàìîèë)-
1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû

Ê ðàñòâîðó 450 ìã ñëîæíîãî 5-ìåòèëîâîãî ýôèðà 1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-2,5-
äèêàðáîíîâîé êèñëîòû â 9 ìë äèõëîðìåòàíà è 1,13 ìë òðèýòèëàìèíà äîáàâë þò 614 ìã
äèãèäðîõëîðèäà 3,4,5,6-òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']áèïèðèäèë-4-èëàìèíà è 520 ìã áèñ(2-îêñî-3-
îêñàçîëèäèíèë)ôîñôîíîâîãî õëîðèäà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
â òå÷åíèå 2 ÷. Ïîñëå îáðàáîòêè ðåàêöèîííîé ñìåñè 5 ìë íàñûùåííîãî âîäíîãî ðàñòâîðà
êàðáîíàòà êàëè  îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò è ñîâìåñòíî âûïàðèâàþò äâàæäû ñ òîëóîëîì.
Îñàäîê íåïîñðåäñòâåííî ïîâåðãàþò ïîñëåäóþùåé ðåàêöèè áåç äàëüíåéøåé î÷èñòêè.

Âûõîä: 300 ìã. MC (ES+): m/e=380.
1H-ßÌÐ (400 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 8,30 (ì, 1H); 8,15 (ä, 2H); 7,68 (ä, 2H); 7,04

(ñ, 1H); 6,85 (ä, 2H); 4,10 (ì, 1H); 3,95 (ì, 2H); 3,84 (ñ, 3H); 3,00 (ì, 2H); 1,91
(ì, 2H); 1,53 (ì, 2H).

(ii) Ñëîæíûé ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(3,4,5,6-
òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']áèïèðèäèë-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé
êèñëîòû

Ê ðàñòâîðó 150 ìã ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 2-(3,4,5,6-òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']
áèïèðèäèë-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû äîáàâë þò 2 ìë
N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà, 9,5 ìã ãèäðèäà íàòðè  (96%) ïðè 0°Ñ. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè 
ïðè 0°Ñ â òå÷åíèå 10 ìèí äîáàâë þò 121 ìã 3-áðîììåòèë-5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîëà
è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 50 ÷ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. 2 ìë âîäû äîáàâë þò ê
ðåàêöèîííîé ñìåñè è ïîëó÷åííûé îñàäîê îòôèëüòðîâûâàþò. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â 2 ìë
N,N-äèìåòèëôîðìàìèäà è î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (êîëîíêà Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû,
ýëþèðîâàíèå ãðàäèåíòîì âîäû/àöåòîíèòðèëà ñ 0,1% òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé). Ôðàêöèè,
ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, âûïàðèâàþò è ëèîôèëèçèðóþò äë  ïîëó÷åíè  áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå òðèôòîðóêñóñíîé ñîëè.

Âûõîä: 27 ìã. MC (ES+): m/e=577, õëîð-òèï.
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Ïðèìåð 9
1-[5-(5-Õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(3,4,5,6-òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']

áèïèðèäèë-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâà  êèñëîòà
Ê ðàñòâîðó ñëîæíîãî ìåòèëîâîãî ýôèðà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-

(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîë[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû â
0,5 ìë òåòðàãèäðîôóðàíà è 0,25 ìë âîäû äîáàâë þò 2,4 ìã ãèäðîîêèñè ëèòè  è ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 16 ÷. Ïîñëå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë 
ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè ïîëó÷åííûé îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (êîëîíêà
Ñ18 îáðàùåííîé ôàçû, ýëþèðîâàíèå ãðàäèåíòîì âîäû/àöåòîíèòðèëà ñ 0,1%
òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòîé). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, âûïàðèâàþò è ëèîôèëèçèðóþò
äë  ïîëó÷åíè  áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. Ïðîäóêò ïîëó÷àþò â âèäå òðèôòîðóêñóñíîé ñîëè.

Âûõîä: 14,3 ìã. MC (ES+): m/e=563, õëîð-òèï.
1H-ßÌÐ (500 ÌÃö, ÄÌÑÎ/TMS): δ = 13,25 (ñ, 1H); 13,00 (ñ, 1H); 8,73 (ä, 1H); 8,24

(ì, 3H); 8,03 (ä, 1H); 7,57 (ä, 1H); 7,39 (ñ, 1H); 7,26 (ì, 3H); 6,69 (ñ, 1H); 5,98
(ñ, 2H); 4,25 (ì, 3H); 2,00 (ì, 2H); 1,59 (ì, 2H).

Ïðèìåð 10
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(i) 2-(2-Ìåòîêñèýòîêñè)-4-ìåòèë-5-íèòðîïèðèäèí
Ê 20 ìë 2-ìåòîêñèýòàíîëà äîáàâë þò 243 ìã NaH (6,09 ììîëü, 60% ñóñïåíçè  â ìàñëå) è

ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèí â àòìîñôåðå àðãîíà. Äîáàâë þò 1 ã (5,8 ììîëü) 2-
õëîð-4-ìåòèë-5-íèòðîïèðèäèíà è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 3 ÷ ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ïîñëå äîáàâëåíè  40 ìë âîäû è ïðîñòîãî ìåòèë-òðåò-áóòèëîâîãî
ýôèðà ôàçû ðàçäåë þò è îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3

è âîäîé è ñóøàò íàä Na2SO4. Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê
î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ãåïòàíà/ýòèëàöåòàòà=8/2.
2-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-4-ìåòèë-5-íèòðîïèðèäèí âûäåë þò â âèäå áåñöâåòíîãî ìàñëà.

Âûõîä: 0,73 ã.
(ii) Êàëèåâà  ñîëü ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 3-[2-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-5-íèòðîïèðèäèí-4-

èë]-2-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû
Ê 265 ìã (6,78 ììîëü) êàëè  â 20 ìë àáñîëþòíîãî ïðîñòîãî äèýòèëîâîãî ýôèðà ìåäëåííî

äîáàâë þò 2,5 ìë ýòàíîëà. Ñìåñü îõëàæäàþò äî 0°Ñ è äîáàâë þò ðàñòâîð 720 ìã (3,39
ììîëü) 2-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-4-ìåòèë-5-íèòðîïèðèäèíà â 2,5 ìë àáñîëþòíîãî ïðîñòîãî
äèýòèëîâîãî ýôèðà è 0,5 ìë ýòàíîë. Ïî êàïë ì â òå÷åíèå 45 ìèí äîáàâë þò 3,966 ã
(27,14 ììîëü) ñëîæíîãî äèýòèëîâîãî ýôèðà ùàâåëåâîé êèñëîòû â 15 ìë òîëóîëà.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷. Îñàäîê
ôèëüòðóþò, ïðîìûâàþò ïðîñòûì äèýòèëîâûì ýôèðîì/í-ãåïòàíîì 1/1 è ñóøàò â âàêóóìå.
Êàëèåâóþ ñîëü ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 1,4 ã 3-[2-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-5-íèòðîïèðèäèí-4-
èë]-2-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû âûäåë þò â âèäå êðàñíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà è èñïîëüçóþò
íà ñëåäóþùåé ñòàäèè áåç äàëüíåéøåé î÷èñòêè.

(iii) Ñëîæíûé ýòèëîâûé ýôèð 5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

0,8 ìë êèñëîòíîé êèñëîòû äîáàâë þò ê ðàñòâîðó âûñóøåííîé êàëèåâîé ñîëè ñëîæíîãî
ýòèëîâîãî ýôèðà 3-[2-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-5-íèòðîïèðèäèí-4-èë]-2-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû
â 20 ìë ìåòàíîëà è ðàñòâîð ãèäðîãåíèçèðóþò ñ èñïîëüçîâàíèåì 199 ìã Pd(OH)2 (20% íà
àêòèâèðîâàííîì óãëå). ×åðåç 3 ÷ ñìåñü êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê ðàñïðåäåë þò ìåæäó
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHC3 è ýòèëàöåòàòîì. Ôàçû ðàçäåë þò è îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
ñóøàò íàä MgSO4. Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è ïîëó÷àþò
æåëàòåëüíûé ïðîäóêò â âèäå áëåäíî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

Âûõîä: 660 ìã.
(iv) Ñëîæíûé ýòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
105 ìã (4,16 ììîëü) NaH (96%) äîáàâë þò ê ðàñòâîðó ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 5-(2-
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ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 50 ìë àáñîëþòíîãî DMF è
ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèí ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Ê ñìåñè äîáàâë þò
1,05 ã (3,78 ììîëü) 3-áðîììåòèë-5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîëà è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàþò â òå÷åíèå 3 ÷. Ïîñëå äîáàâëåíè  21 ìã (0,832 ììîëü) NaH (96%) è 210 ìã
(0,756 ììîëü) 3-áðîììåòèë-5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîëà è ñòî íè  â òå÷åíèå íî÷è
ñìåñü êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â CH2Cl2 è ðàñòâîð ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò
ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì í-ãåïòàíà/ýòèëàöåòàòà=3/2 â
êà÷åñòâå ðàñòâîðèòåë . Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, êîíöåíòðèðóþò.

Âûõîä 1,3 ã.
(v) 1-[5-(5-Õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-

ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâà  êèñëîòà
Ê ðàñòâîðó 1,3 ã (2,814 ììîëü) ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-

èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé
êèñëîòû â 30 ìë THF è 15 ìë MeOH äîáàâë þò 11,26 ìë 1Ì LiOH è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò
ïðè 50°Ñ â òå÷åíèå 3 ÷. Îðãàíè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè óäàë þò â âàêóóìå, äîáàâë þò 50 ìë
âîäû è ðÍ äîâîä ò äî 2 ðàñòâîðîì 1 í HCl. Æåëàòåëüíûé ïðîäóêò îñàæäàþò è ôèëüòðóþò.
Ïðîìûâàþò âîäîé è ñóøàò íàä P2O5.

Âûõîä 1,11 ã.
(vi) (1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèäãèäðîõëîðèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-

èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 1,11 ã (2,55 ììîëü) 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû è 0,55 ã (2,55 ììîëü)
äèãèäðîõëîðèäà 1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíà â 20 ìë àáñîëþòíîãî DMF äîáàâë þò
837 ìã (2,55 ììîëü) TOTU è 1,34 ìë (7,67 ììîëü) DIPEA è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 4 ÷. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå, îñòàòîê
ðàñòâîð þò â CH2Cl2 è ôàçó CH2Cl2 ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3.
Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé ÷åðåç ñèëèêàãåëü ñ
èñïîëüçîâàíèåì CH2Cl2/MeOH/HOAc/H2O=90/10/1/1 â êà÷åñòâå ýëþåíòà. Ôðàêöèè,
ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, îáúåäèí þò è êîíöåíòðèðóþò. Ïðîäóêò âûäåë þò â âèäå åãî
ãèäðîõëîðèäà ëèîôèëèçèàöèåé ñ èñïîëüçîâàíèåì 2,5 ýêâèâàëåíòîâ 1 í HCl â H2O/AcCN.

Âûõîä 1,2 ã. MC (ES+): m/e=558, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 11
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-

ãèäðîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 600 ìã (1,01 ììîëü) (1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèäãèäðîõëîðèäà 1-[5-(5-

õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-
êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 10 (vi)) â 50 ìë CH2Cl2 äîáàâë þò 2 ìë (2,02 ììîëü) 1Ì
ðàñòâîðà BBr3 â CH2Cl2. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 6 ÷.
Ïîñëå ñòî íè  â òå÷åíèå íî÷è ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò
ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (ýëþåíò: CH3CN/H2O/0,1% CF3COOH). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå
ïðîäóêò, îáúåäèí þò è êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ðàñòâîð þò â CH2Cl2 è
ïðîìûâàþò 0,1 í ðàñòâîðîì NaOH. Ðàñòâîð óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê ëèîôèëèçèðóþò
2,5 ýêâèâàëåíòàìè 1 í HCl, ïîëó÷à  464 ìã (79%) ãèäðîõëîðèäà æåëàòåëüíîãî ïðîäóêòà.

MC (LC-MC-ES+): m/e=544, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 12
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(i) 5-(2-Ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâà  êèñëîòà
Ê ðàñòâîðó 1 ã (3,784 ììîëü) ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë

[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 10 (iii)) â 50 ìë THF è 25 ìë MeOH
äîáàâë þò 15,14 ìë 1M LiOH. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 2 ÷ ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Îðãàíè÷åñêèå ðàñòâîðèòåëè óäàë þò â âàêóóìå, ðàñòâîð ïîäêèñë þò è
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êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê î÷èùàþò ôëýø-õðîìàòîãðàôèåé ÷åðåç ñèëèêàãåëü ñ
èñïîëüçîâàíèåì H2Cl2/MeOH/HOAc/H2O=90/10/1/1 â êà÷åñòâå ýëþåíòà. Ôðàêöèè ïðîäóêòà
îáúåäèí þò, êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è ëèîôèëèçèðóþò.

Âûõîä: 820 ìã.
(ii) (1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-

êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 820 ìã (3,47 ììîëü) 5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-

êàðáîíîâîé êèñëîòû è 745 ìã (3,47 ììîëü) äèãèäðîõëîðèäà 1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-
èëàìèíà â 30 ìë àáñîëþòíîãî DMF äîáàâë þò 1,13 ã (3,47 ììîëü) TOTU è 1,81 ìë (10,41
ììîëü) DIPEA è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 4 ÷ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.
Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå, îñòàòîê ðàñòâîð þò â H2Cl2 è ôàçó CH2Cl2 ïðîìûâàþò
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò
õðîìàòîãðàôèåé ÷åðåç ñèëèêàãåëü ñ èñïîëüçîâàíèåì CH2Cl2/MeOH/HOAc/H2O=90/10/1/1 â
êà÷åñòâå ýëþåíòà. Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, îáúåäèí þò è êîíöåíòðèðóþò. Îñòàòîê
ðàñòâîð þò â H2Cl2 è ôàçó CH2Cl2 ïðîìûâàþò íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3. Ôàçû
ðàçäåë þò è îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä Na2SO4. Ïîñëå ôèëüòðàöèè ðàñòâîðèòåëü
óäàë þò â âàêóóìå. Âûõîä 461 ìã.

(iii) 2-Áðîì-N-(5-õëîðïèðèäèí-2-èë)àöåòàìèä
Ê ðàñòâîðó 5 ã 5-õëîðïèðèäèí-2-èëàìèíà è 1,5 ìë ïèðèäèíà â 30 ìë òîëóîëà ïî êàïë ì

äîáàâë þò 8 ã áðîìàöåòèëáðîìèäà, ðàñòâîðåííîãî â 10 ìë òîëóîëà â óñëîâè õ îõëàæäåíè 
ëüäîì. ×åðåç 2 ÷ îñàäîê âûäåë þò ôèëüòðàöèåé è ðåêðèñòàëëèçóþò èç òîëóîëà äë 
ïîëó÷åíè  áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà.

Âûõîä: 12 ã.
(iv) (1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 461 ìã (1,27 ììîëü) (1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèäà 5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-

1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 20 ìë àáñîëþòíîãî DMF äîáàâë þò 46 ìã
(1,91 ììîëü) NaH (96%) â àòìîñôåðå àðãîíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 15 ìèí ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. Äîáàâë þò 479 ìã (1,91 ììîëü) 2-áðîì-N-(5-õëîðïèðèäèí-2-
èë)àöåòàìèäà è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 3 ÷ ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå.
Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå, îñòàòîê ðàñòâîð þò â H2Cl2 è ôàçó
CH2Cl2 ïðîìûâàþò Í2Î, è ñóøàò íàä Na2SO4. Ïîñëå ôèëüòðàöèè îðãàíè÷åñêóþ ôàçó
êîíöåíòðèðóþò è îñòàòîê î÷èùàþò õðîìàòîãðàôèåé ÷åðåç ñèëèêàãåëü ñ èñïîëüçîâàíèåì
CH2Cl2/MeOH/HOAc/H2O=90/10/1/1 â êà÷åñòâå ýëþåíòà ñ ïîñëåäóþùåé ïðåïàðàòèâíîé
ÂÝÆÕ (ýëþåíò: CH3CN/H2O/0,1% CF3COOH). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, îáúåäèí þò è
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå. Îñòàòîê ëèîôèëèçèðóþò 2 ýêâèâàëåíòàìè 1 í HCl â
ñìåñè H2O/CH3CN, äàâà  ãèäðîõëîðèä æåëàòåëüíîãî ïðîäóêòà.

Âûõîä: 545 ìã. MC (LC-MC-ES+): m/e=529, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 13
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ñîåäèíåíèå ïîëó÷àþò, êàê îïèñàíî â ïðèìåðå 11. Èç 446 ìã (0,789 ììîëü) (1-

èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèäãèäðîõëîðèäà 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-
(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû ïîëó÷àþò 286 ìã
æåëàòåëüíîãî ïðîäóêòà.

MC (LC-MC-ES+): m/e=515, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 14
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
(i) Ñëîæíûé ýòèëîâûé ýôèð 1-(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-

ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 660 ìã (2,497 ììîëü) ñëîæíîãî ýòèëîâîãî ýôèðà 5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-

ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 15 ìë àáñîëþòíîãî DMF äîáàâë þò 24 ìã
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(2,497 ììîëü) NaH (96%) â àòìîñôåðå àðãîíà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 30 ìèí ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå. 623 ìã (2,497 ììîëü) 2-áðîììåòèë-6-õëîðáåíçî[b]òèîôåíà
[ïîëó÷åííîãî ïðèñïîñîáëåíèåì ïðîöåäóðû, îïèñàííîé Ewing, William R. et al. in PCT
Int. Appl. (1999), 300 pp. WO 9937304 A1; è Ewing, William R. et al. PCT Int. Appl.
(2001), 460 pp. WO 0107436 A2] è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷ ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ
(ýëþåíò: CH3CN/H2O/0,1% CF3COOH). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, îáúåäèí þò,
êîíöåíòðèðóþò â âàêóóìå è ëèîôèëèçèðóþò.

Âûõîä: 900 ìã.
(ii) 1-(6-Õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-

2-êàðáîíîâà  êèñëîòà
8 ìë 1Ì ðàñòâîðà LiOH äîáàâë þò ê ðàñòâîðó 890 ìã (2 ììîëü) ñëîæíîãî ýòèëîâîãî

ýôèðà 1-(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-
2-êàðáîíîâîé êèñëîòû â 30 ìë THF è 15 ìë MeOH, è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò â òå÷åíèå 1 ÷ ïðè
50°Ñ. Äîáàâë þò 16 ìë 1 í HCl, îðãàíè÷åñêèé ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå, è îñòàòîê
ýêñòðàãèðóþò ýòèëàöåòàòîì. Îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøàò íàä MgSO4. Ïîñëå ôèëüòðàöèè
ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàþò, ïîëó÷à  æåëàòåëüíûé ïðîäóêò.

Âûõîä: 810 ìã.
(iii) (1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 800 ìã (1,92 ììîëü) 1-(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû è 413 ìã (1,92 ììîëü)
äèãèäðîõëîðèäà 1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëàìèíà â 20 ìë àáñîëþòíîãî DMF äîáàâë þò
628 ìã (1,92 ììîëü) TOTU è 1,0 ìë (5,757 ììîëü) DIPEA, è ñìåñü ïåðåìåøèâàþò ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 1 ÷. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â âàêóóìå è îñòàòîê î÷èùàþò
ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (ýëþåíò: CH3CN/H2O/0,1% CF3COOH) è õðîìàòîãðàôèåé ÷åðåç
ñèëèêàãåëü ñ èñïîëüçîâàíèåì CH2Cl2/MeOH/HOAc/H2O=85/15/1,5/1,5 â êà÷åñòâå ýëþåíòà.
Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, îáúåäèí þò è êîíöåíòðèðóþò. Âûõîä: 870 ìã (69%),
ñîîòâåòñòâóþùèé òðèôòîðàöåòàò. 60 ìã òðèôòîðàöåòàòà ëèîôèëèçèðóþò ñ èñïîëüçîâàíèåì
2,5 ýêâèâàëåíòîâ 1 í HCl â Í2Î è âûäåë þò â âèäå ãèäðîõëîðèäà.

MC (LC-MS-ES+): m/e=541, õëîð-òèï.
Ïðèìåð 15
(1-Èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-

ãèäðîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ê ðàñòâîðó 810 ìã (1,236 ììîëü) (1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèäãèäðîõëîðèä 1-(6-

õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë]-5-(2-ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîë[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-
êàðáîíîâîé êèñëîòû â 80 ìë CH2Cl2 äîáàâë þò 2,472 ìë 1Ì ðàñòâîðà BBr3 â CH2Cl2. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàþò ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 30 ìèí. Ðàñòâîðèòåëü óäàë þò â
âàêóóìå è ëèîôèëèçèðóþò. Îñòàòîê î÷èùàþò ïðåïàðàòèâíîé ÂÝÆÕ (ýëþåíò:
CH3CN/H2O/0,1% CF3COOH). Ôðàêöèè, ñîäåðæàùèå ïðîäóêò, îáúåäèí þò, êîíöåíòðèðóþò â
âàêóóìå è ëèîôèëèçèðóþò ñ 2,5 ýêâèâàëåíòàìè 1 í HCl, ïîëó÷à  ãèäðîõëîðèä æåëàòåëüíîãî
ïðîäóêòà.

Âûõîä: 594 ìã. MC (LC-MC-ES+): m/e=527, õëîð-òèï.
Ôàðìàêîëîãè÷åñêîå òåñòèðîâàíèå
Ñïîñîáíîñòü ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I èíãèáèðîâàòü ôàêòîð Õà èëè ôàêòîð VIIa èëè äðóãèå

ôåðìåíòû, ïîäîáíûå òðîìáèíó, ïëàçìèíó èëè òðèïñèíó, ìîæíî îöåíèòü îïðåäåëåíèåì
êîíöåíòðàöèè ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, êîòîðîå èíãèáèðóåò ôåðìåíòíóþ àêòèâíîñòü íà 50%,
ò.å. âåëè÷èíû IC50, êîòîðà  áûëà ñâ çàíà ñ êîíñòàíòîé èíãèáèðîâàíè  Ki. Î÷èùåííûå
ôåðìåíòû èñïîëüçóþò â õðîìîãåííûõ àíàëèçàõ. Êîíöåíòðàöèþ èíãèáèòîðà, êîòîðà 
âûçûâàåò óìåíüøåíèå íà 50% ñêîðîñòè ãèäðîëèçà ñóáñòðàòà, îïðåäåë þò ëèíåéíîé
ðåãðåññèåé ïîñëå íàíåñåíè  íà ãðàôèê îòíîñèòåëüíûõ ñêîðîñòåé ãèäðîëèçà (ïî ñðàâíåíèþ
ñ íåèíãèáèðîâàííûì êîíòðîëåì) â çàâèñèìîñòè îò ëîãàðèôìà êîíöåíòðàöèè ñîåäèíåíè 
ôîðìóëû I. Äë  ðàñ÷åòà êîíñòàíòû èíãèáèðîâàíè  Ki âåëè÷èíó IC50 êîððèãèðóþò íà
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êîíêóðåíöèþ ñ ñóáñòðàòîì, èñïîëüçó  ôîðìóëó
Ki=IC50/{1+(êîíöåíòðàöè  ñóáñòðàòà/Km)},
ãäå Km ïðåäñòàâë åò ñîáîé êîíñòàíòó Michaelis-Menten (Chen and Prusoff, Biochem.

Pharmacol. 22 (1973), 3099-3108; I. H. Segal, Enzyme Kinetics, 1975, John Wiley & Sons, New
York, 100-125; êîòîðûå âêëþ÷åíû â íàñòî ùåå îïèñàíèå â êà÷åñòâå ññûëêè).

À) Àíàëèç ôàêòîðà Õà
Â àíàëèçå äë  îïðåäåëåíè  èíãèáèðîâàíè  àêòèâíîñòè ôàêòîðà Õà èñïîëüçóþò áóôåð

TBS-PEG (50 ìÌ Tris-HCl, ðÍ 7,8, 200 ìÌ NaCl, 0,05% (ìàñ./îá.) PEG-8000, 0,02%
(ìàñ./îá.) NaN3). IC50 îïðåäåë þò îáúåäèíåíèåì ñîäåðæèìîãî ñîîòâåòñòâóþùèõ ëóíîê
òèòðîâî÷íîé ìèêðîïëàíøåòû ïîëîâèííîé ïëîùàäè Costar, âêëþ÷àþùèõ 25 ìêë
÷åëîâå÷åñêîãî ôàêòîðà Õà (Enzyme Research Laboratories, Inc.; South Bend, Indiana) â
TBS-PEG; 40 ìêë 10% (îá./îá.) DMSO â TBS-PEG (èíãèáèðîâàííûé êîíòðîëü) èëè
ðàçëè÷íûå êîíöåíòðàöèè ñîåäèíåíè , êîòîðîå ïðåäñòîèò òåñòèðîâàòü, ðàçâîä ò â 10%
(îá./îá.) DMSO â TBS-PEG; è ñóáñòðàò S-2765 (N(α)-áåíçèëîêñèêàðáîíèë-D-Arg-Gly-L-Arg-
ïàðà-íèòðîàíèëèä, Kabi Pharmacia, Inc.; Franklin, Ohio) â TBS-PEG.

Àíàëèç âûïîëí þò ïðåäâàðèòåëüíîé èíêóáàöèåé ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïëþñ ôåðìåíòà
â òå÷åíèå 10 ìèí. Çàòåì àíàëèç íà÷èíàþò äîáàâëåíèåì ñóáñòðàòà äë  ïîëó÷åíè 
êîíå÷íîãî îáúåìà 100 ìêë. Èñõîäíóþ ñêîðîñòü ãèäðîëèçà õðîìîãåííîãî ñóáñòðàòà
èçìåð þò èçìåíåíèåì ñïåêòðàëüíîé ïîãëîùàòåëüíîé ñïîñîáíîñòè ïðè 405 íì ñ
èñïîëüçîâàíèåì ïðèáîðîâ êèíåòè÷åñêîãî ñ÷èòûâàíè  ïëàíøåò (Cerer UV900HDi) ïðè 25°Ñ
â òå÷åíèå ëèíåéíîé ÷àñòè òå÷åíè  âî âðåìåíè (îáû÷íî ÷åðåç 1,5 ìèí ïîñëå äîáàâëåíè 
ñóáñòðàòà). Êîíöåíòðàöè  ôåðìåíòà ñîñòàâë åò 0,5 íÌ, à êîíöåíòðàöè  ñóáñòðàòà
ñîñòàâë åò 140 ìêÌ.

b) Àíàëèç ôàêòîðà VIIa
Èíãèáèðóþùóþ àêòèâíîñòü â îòíîøåíèè ôàêòîðà VIIa/òêàíåâîãî ôàêòîðà îïðåäåë þò ñ

èñïîëüçîâàíèåì õðîìîãåííîãî àíàëèçà. Ïî ñóùåñòâó, êàê îïèñàíî ðàíåå (ïóáëèêàöè 
J.A.Ostrem et al., Biochemistry 37 (1998) 1053-1059), êîòîðà  âêëþ÷åíà â íàñòî ùåå
îïèñàíèå â êà÷åñòâå ññûëêè). Êèíåòè÷åñêèå àíàëèçû ïðîâîä ò ïðè 25°Ñ â òèòðîâî÷íûõ
ìèêðîïëàíøåòàõ ïîëîâèííîé ïëîùàäè (Costar Corp., Cambridge, Massachusetts), èñïîëüçó 
ñ èñïîëüçîâàíèåì ïðèáîðà êèíåòè÷åñêîãî ñ÷èòûâàíè  ïëàíøåò (Molecular Devices
Spectramax 250). Òèïè÷íûé àíàëèç ñîñòîèò èç 25 ìêë ÷åëîâå÷åñêîãî ôàêòîðà VIIa è TF
(ñîîòâåòñòâóþùà  êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  5 íÌ è 10 íÌ) â êîìáèíàöèè ñ 40 ìêë ðàçâåäåíèé
èíãèáèòîðà â áóôåðå 10% DMSO/TBS-PEG (50 ìÌ Tris, 15 ìÌ NaCl, 5 ìÌ CaCl2, 0,05%
PEG 8000, pH 8,15). Ïîñëå 15 ìèí ïåðèîäà ïðåäâàðèòåëüíîé èíêóáàöèè àíàëèç íà÷èíàþò
äîáàâëåíèåì 35 ìêë õðîìîãåííîãî ñóáñòðàòà S-2288 (D-Ile-Pro-Arg-ïàðà-íèòðîàíèëèäà,
Pharmacia Hepar Inc., êîíå÷íà  êîíöåíòðàöè  500 ìêë). Ðåçóëüòàòû (êîíñòàíòû
èíãèáèðîâàíè  Ki (FXa) äë  èíãèáèðîâàíè  ôàêòîðà Õà) ïîêàçàíû â òàáëèöå.

Òàáëèöà

Ïðèìåð Ki(FXa) [ìêÌ] Ïðèìåð Ki(FXa) [ìêÌ]

1 0,006 7 0,023

2 0,055 9 0,085

3 0,067 11 0,047

4 0,070 13 0,044

5 0,004

6 0,010

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I
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ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ìîíîöèêëè÷åñêèé èëè áèöèêëè÷åñêèé 6-9-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû

áåíçîòèîôåíèëà, ïèðèäèëà, èëè
ìîíîöèêëè÷åñêèé 5-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, ñîäåðæàùèé 1, 2 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç

àçîòà èëè êèñëîðîäà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  ìîíîçàìåùåí R8, è êîòîðûé
äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ìîíîöèêëè÷åñêèì 5-÷ëåííûì ãåòåðîöèêëèëîì, ñîäåðæàùèì 1
ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç ñåðû,

ãäå ãåòåðîöèêëèë ìîíîçàìåùåí R8,
R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãàëîãåí,
ïîäñòðóêòóðà

êîòîðà  â ôîðìóëå I ïðåäñòàâë åò ñîáîé 6-÷ëåííóþ, ÷àñòè÷íî íåíàñûùåííóþ èëè
àðîìàòè÷åñêóþ öèêëè÷åñêóþ ãðóïïó, ñîäåðæàùóþ 1 ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, è
êîòîðà  çàìåùåíà 1 ãðóïïîé R23 èëè îêñîãðóïïîé,

ïðè óñëîâèè, ÷òî óêàçàííà  öèêëè÷åñêà  ãðóïïà íå  âë åòñ  ôåíèëüíûì îñòàòêîì,
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(Ñ0-Ñ2)-àëêèëåí-Ñ(O)-NR10-, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèëåí,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
6-÷ëåííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê, ñîäåðæàùèé 1 ãåòåðîàòîì, âûáðàííûé èç àçîòà, ãäå

óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
áèöèêëè÷åñêèé 12-÷ëåííûé ãåòåðîöèêëèë, ñîäåðæàùèé 1-2 ãåòåðîàòîìà, âûáðàííûõ èç

àçîòà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
R23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí -O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
a) àòîì âîäîðîäà,
b) -(Ñ1-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíîçàìåùåííûì R13,
-(C0-C4)-àëêèëåí-C(O)-R11,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-R11,
R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
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-O-R17 èëè
R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R10,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë, è åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè.
2. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïî ï.1,
ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû áåíçîòèîôåíèëà, ïèðèäèëà, èëè ãåòåðîöèêëèë, ãäå

ãåòåðîöèêëèë âûáðàí èç ãðóïïû äèãèäðîôòîð[2,3-b]òåòðàãèäðîôóðàíèëà, ôóðàíèëà,
èìèäàçîëèäèíèëà, èìèäàçîëèíèëà, èìèäàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèíèëà,
èçîêñàçîëèäèíèëà, 2-èçîêñàçîëèíèëà, îêñàçîëèíèëà, îêñàçîëèëà, ïèðàçîëèäèíèëà,
ïèðàçîëèíèëà, ïèðàçîëèëà, 2Í-ïèððîëèëà, ïèððîëèëà, òåòðàãèäðîôóðàíèëà, ãäå óêàçàííûé
ãåòåðîöèêëèë ìîíîçàìåùåí R8, è

êîòîðûé äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ãåòåðîöèêëèëîì, âûáðàííûì èç ãðóïïû òèåíèëà, ãäå
ãåòåðîöèêëèë ìîíîçàìåùåí R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãàëîãåí,
ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèíà,

çàìåùåííûé 1 ãðóïïîé R23, èëè îêñîãðóïïîé,
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(Ñ0-Ñ2)-àëêèëåí-Ñ(O)-NR10-, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèëåí,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèïåðèäèíèëà, ïèðèäèëà, õèíîëèíèëà, 4Í-

õèíîëèçèíèëà, òåòðàãèäðîèçîõèíîëèíèëà, òåòðàãèäðîõèíîëèíèëà, òåòðàãèäðîïèðèäèíèëà,
ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
R23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí -O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
a) àòîì âîäîðîäà,
b) -(Ñ1-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíîçàìåùåííûì R13,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
-(C0-C4)-àëêèëåí-C(O)-O-R11,
R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
-O-R17 èëè
R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R10,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë.
3. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïî ï.1 èëè 2,
ãäå R0 ïðåäñòàâë åò  ñîáîé
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû áåíçîòèîôåíèëà, ïèðèäèëà, èëè
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàíûé èç ãðóïïû 2-ôóðèëà, 3-ôóðèëà, èìèäàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà,

îêñàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà,
êîòîðûé äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí ãåòåðîöèêëèëîì, âûáðàííûì èç ãðóïïû òèåíèëà, ãäå

ãåòåðîöèêëèë ìîíîçàìåùåí R8,
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R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ôòîð, õëîð èëè áðîì,
ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèëà,

çàìåùåííûé 1 ãðóïïîé R23, èëè îêñîãðóïïîé,
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(Ñ0-Ñ2)-àëêèëåí-Ñ(O)-NR10-, (Ñ1-Ñ6)-àëêèëåí,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ïèïåðèäèíà, ïèðèäèíà, òåòðàãèäðîïèðèäèíà, è ãäå

ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, R14,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
R23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí -O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
a) àòîì âîäîðîäà,
b) -(Ñ1-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíîçàìåùåí R13,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-R11,
R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
-O-R17 èëè
R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R10,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë.
4. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïî ï.1,
ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû áåíçîòèîôåíèëà, ïèðèäèëà, èëè
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàíûé èç ãðóïïû ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà, ôóðèëà, 2-

ôóðèëà, 3-ôóðèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà è èçîêñàçîëèëà, ãäå
ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  ìîíîçàìåùåí R8,

è äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí îñòàòêîì òèåíèëà, 2-òèåíèëà, 3-òèåíèëà, ãäå óêàçàííûé
îñòàòîê  âë åòñ   âë åòñ  ìîíîçàìåùåí R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
F, Cl, Br èëè I,
ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèëà,

çàìåùåííûé 1 ãðóïïîé R23, èëè îêñîãðóïïîé,
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèëåí èëè -(Ñ0-Ñ2)-àëêèëåí-Ñ(O)-NR10-,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
öèêëè÷åñêèé îñòàòîê èç ãðóïïû, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíè , êîòîðûå  âë þòñ 

ïðîèçâîäíûìè ïèðèäèíà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì, Ì
ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,

-(Ñ1-Ñ6)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
1) àòîì âîäîðîäà,
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R23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Î-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
a) àòîì âîäîðîäà,
b) -(Ñ0-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíîçàìåùåí R13,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-C(O)-R11,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-R11,
R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R10,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë.
5. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïî ï.1,
ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç ãðóïïû áåíçîòèîôåíèëà, ïèðèäèëà, èëè
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàíûé èç ãðóïïû ïèððîëèëà, 2-ïèððîëèëà, 3-ïèððîëèëà, ôóðèëà, 2-

ôóðèëà, 3-ôóðèëà, èìèäàçîëèëà, ïèðàçîëèëà, îêñàçîëèëà, èçîêñàçîëèëà è ïèðàçèíèëà, ãäå
ãåòåðîöèêëèë ìîíîçàìåùåí R8,

è äîïîëíèòåëüíî çàìåùåí îñòàòêîì, âûáðàííûì èç ãðóïïû òèåíèëà, 2-òèåíèëà, 3-
òèåíèëà, ãäå óêàçàííûé îñòàòîê  âë åòñ  ìîíîçàìåùåí R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
F, Cl, Br èëè I,
ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû ïèðèäèëà, è  âë åòñ 

çàìåùåííîé 1 ãðóïïîé R23, èëè îêñîãðóïïîé,
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèëåí èëè -(Ñ0-Ñ2)-àëêèëåí-Ñ(O)-NR10-,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
öèêëè÷åñêèé îñòàòîê èç ãðóïïû, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíè , êîòîðûå  âë þòñ 

ïðîèçâîäíûìè àçèðîäèíà, èçîõèíîëèíà, ìîðôîëèíà, ïèïåðèäèíà, ïèðèäèíà, õèíîëèíà, ãäå
óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,

Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ8)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí -O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
a) àòîì âîäîðîäà,
b) -(Ñ1-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíîçàìåùåí R13,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-C(O)-R11,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-O-R11,
R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ6)-àëêèë,
-O-R17 èëè
R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R10,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë, è
R17 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë.
6. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïî ï.1,
ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ïèðèäèë èëè áåíçîòèîôåíèë, èëè
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç èçîêñàçîëèëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ 
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çàìåùåííûì îñòàòêîì, âûáðàííûì èç òèåíèëà, 2-òèåíèëà è 3-òèåíèëà, ãäå óêàçàííûé
îñòàòîê  âë åòñ  ìîíîçàìåùåí R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br,
ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ïèðèäèëà, çàìåùåííûé 1

ãðóïïîé R23 èëè îêñîãðóïïîé,
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü, -CH2-C(O)-NH, ìåòèëåí èëè ýòèëåí,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé
îñòàòîê, âûáðàííûé èç ãðóïïû, ñîäåðæàùåé ñîåäèíåíè , êîòîðûå  âë þòñ 

ïðîèçâîäíûìè ïèïåðèäèíà, õèíàçîëèíà, õèíîëèíà,
ãäå óêàçàííûé öèêëè÷åñêèé îñòàòîê  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, (Ñ2-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåíûì,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
R23 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ0-Ñ2)-àëêèëåí -O-R19, ãäå R19 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
a) àòîì âîäîðîäà,
b) -(Ñ1-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíîçàìåùåí R13,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-Ñ(O)-R11,
-(Ñ0-Ñ4)-àëêèëåí-C(O)-O-R11,
R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
-(Ñ1-Ñ4)-àëêèë,
-O-R17 èëè
R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R10,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë, R17

ïðåäñòàâë åò ñîáîé -(Ñ1-Ñ6)-àëêèë.
7. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïî ï.1,
ãäå R0 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
ïèðèäèë èëè áåíçîòèîôåíèë, èëè
ãåòåðîöèêëèë, âûáðàííûé èç èçîêñàçîëèëà, ãäå óêàçàííûé ãåòåðîöèêëèë  âë åòñ 

çàìåùåííûì îñòàòêîì, âûáðàííûì èç òèåíèëà, 2-òèåíèëà è 3-òèåíèëà, ãäå óêàçàííûé
îñòàòîê  âë åòñ  ìîíîçàìåùåí R8,

R8 ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br,
ïîäñòðóêòóðà D ïðåäñòàâë åò ñîáîé îñòàòîê, âûáðàííûé èç ïèðèäèëà, çàìåùåííûé 1

ãðóïïîé R23 èëè îêñîãðóïïîé,
Q ïðåäñòàâë åò ñîáîé -CH2-C(O)-NH èëè ìåòèëåí,
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
V ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïèïåðèäèí, ãäå ïèïåðèäèí  âë åòñ  íåçàìåùåííûì,
G ïðåäñòàâë åò ñîáîé ïð ìóþ ñâ çü,
Ì ïðåäñòàâë åò ñîáîé àòîì âîäîðîäà, (Ñ2-Ñ4)-àëêèë, ãäå àëêèë  âë åòñ 

íåçàìåùåííûì,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà,
R11 è R12 íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà  âë þòñ  îäèíàêîâûìè èëè ðàçëè÷íûìè è

ïðåäñòàâë þò ñîáîé
àòîì âîäîðîäà èëè
-(Ñ1-Ñ4)-àëêèë,
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R13 ïðåäñòàâë åò ñîáîé -C(O)-O-R10,
R10 è R20 ïðåäñòàâë þò ñîáîé, íåçàâèñèìî äðóã îò äðóãà, âîäîðîä, -(Ñ1-Ñ4)-àëêèë.
8. Ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïî ï.1, ãäå ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I ïðåäñòàâë åò ñîáîé
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-

ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-

èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-

èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó,
2-[(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä]5-àìèäà 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-

èëìåòèë]-1Í-ïèððîëî[2,3-b]ïèðèäèí-2,5-äèêàðáîíîâîé êèñëîòû,
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-1Í-

ïèððîëî[3,2-b]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-

èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîëî[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó,
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-îêñî-

4,5-äèãèäðî-1Í-ïèððîëî[3,2-b]ïèïåðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
ìåòèëîâûé ýôèð 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(3,4,5,6-òåòðàãèäðî-

2Í-[1,4']áèïèðèäèíèë-4-èëêàðáàìîèë)-1Í-ïèððîëî[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-2-(3,4,5,6-òåòðàãèäðî-2Í-[1,4']

áèïèðèäèíèë-4-èëêàðáàìîèë)-1H-ïèððîëî[3,2-b]ïèðèäèí-5-êàðáîíîâóþ êèñëîòó,
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîëî[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[5-(5-õëîðòèîôåí-2-èë)èçîêñàçîë-3-èëìåòèë]-5-(2-

ãèäðîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîëî[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîëî[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(5-õëîðïèðèäèí-2-èëêàðáàìîèë)ìåòèë]-5-(2-

ãèäðîêñèýòîêñè)-1H-ïèððîëî[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû,
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë)-5-(2-

ìåòîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîëî[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû èëè
(1-èçîïðîïèëïèïåðèäèí-4-èë)àìèä 1-[(6-õëîðáåíçî[b]òèîôåí-2-èëìåòèë)-5-(2-

ãèäðîêñèýòîêñè)-1Í-ïèððîëî[2,3-ñ]ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû.
9. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïî ëþáîìó îäíîìó èç ïï.1-8, êîòîðûé

âêëþ÷àåò êîíäåíñàöèþ ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 29 ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû HR8' ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 30

ãäå îñòàòîê R8' èìååò çíà÷åíèå -N(R1)-R2-V-G-M, ãäå R1,R2,V,G è Ì èìåþò çíà÷åíè , êàê
óêàçàíî â ïï.1-8, îñòàòîê R54 îçíà÷àåò ãðóïïó -Q-R0 èëè âîäîðîä, è ãäå ãðóïïà -C(O)-R53

ìîæåò ïðåäñòàâë òü ñîáîé ãðóïïó êàðáîíîâîé êèñëîòû èëè åå ýôèð, à ãðóïïû R3a â
ôîðìóëàõ 29 è 30 èìåþò ñîîòâåòñòâóþùèå îïðåäåëåíè  R3 â ôîðìóëå I, êàê îïðåäåëåíî
â ï.1 è ôóêöèîíàëüíûå ãðóïïû, íå ó÷àñòâóþùèå â ðåàêöèè ïðè íåîáõîäèìîñòè ìîãóò áûòü
çàùèùåíû, è åñëè â ïîëó÷åííîì ñîåäèíåíèè R54 îçíà÷àåò Í, òðàíñôîðìèðóþò åãî â
ñîåäèíåíèå ñ ãðóïïîé -Q-R0; ñ óäàëåíèåì ïðè íåîáõîäèìîñòè çàùèòíûõ ãðóïï.

10. Ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî, îáëàäàþùåå ñâîéñòâîì èíãèáèòîðà ôàêòîðà Õà,
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âêëþ÷àþùåå ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî, ïî ìåíüøåé ìåðå, îäíîãî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïî
ëþáîìó èç ïï.1-8 èëè åãî ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè è ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûé íîñèòåëü.

11. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïî ëþáîìó îäíîìó èç ïï.1-8 è/èëè åãî
ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé äë  èçãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, îáëàäàþùèõ
ñâîéñòâîì èíãèáèòîðà ôàêòîðà Õà.
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