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(57) Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî ôîðìóëå I

,

â êîòîðîì R1  âë åòñ  ãàëîèäîì, (Ñ1-Ñ6)àëêèëîì èëè (Ñ1-Ñ6)àëêîêñèãðóïïîé,
R2  âë åòñ  âîäîðîäîì, ãàëîèäîì èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèëîì,
R3  âë åòñ  ôåíèëîì, çàìåùåííûì çàìåñòèòåë ìè â êîëè÷åñòâå îò îäíîãî äî òðåõ,
íåçàâèñèìî âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé (Ñ1-Ñ6)àëêèë,
(Ñ3-Ñ8)öèêëîàëêèë, ãàëîèä(Ñ1-Ñ6)àëêèë, ãàëîèä(Ñ1-Ñ6)àëêîêñèãðóïïó, ãàëîèä è

öèàíîãðóïïó,
R4  âë åòñ  ÑÍ2OH, ÑÍ2OC(=O)(ÑÍ2)2Ñ(=O)ÎÍ èëè CH2OC(=O)(C1-Ñ6)àëêèëîì,
R5  âë åòñ  âîäîðîäîì èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèëîì,
à òàêæå åãî ãèäðàòû, ñîëüâàòû è ñîëè.
2. Ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî ï.1, â êîòîðîì
R1  âë åòñ  ãàëîèäîì èëè (Ñ1-Ñ6)àëêèëîì,
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R2  âë åòñ  âîäîðîäîì,
R3  âë åòñ  3,5-çàìåùåííûì ôåíèëîì, çàìåùåííûì çàìåñòèòåë ìè, íåçàâèñèìî
âûáðàííûìè èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé ãàëîèä(Ñ1-Ñ6)àëêèë,
ãàëîèä(Ñ1-Ñ6)àëêîêñèãðóïïó, ãàëîèä è öèàíîãðóïïó,
R4  âë åòñ  ÑÍ2OH, ÑÍ2OC(=O)(ÑÍ2)2Ñ(=O)ÎÍ èëè CH2OC(=O)CH2C(=O)OH;
R5  âë åòñ  (Ñ1-Ñ6)àëêèëîì.
3. Ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî ï.2, â êîòîðîì
R1  âë åòñ  õëîðîì, áðîìîì, ìåòèëîì èëè ýòèëîì,
R2  âë åòñ  âîäîðîäîì,
R3  âë åòñ  3-õëîð-5-öèàíîôåíèëîì, 3,5-äèöèàíîôåíèëîì èëè
3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíèëîì,
R4  âë åòñ  ÑÍ2ÎÍ, ÑÍ2OC(=O)(ÑÍ2)2Ñ(=O)ÎÍ èëè CH2ÎÑ(=O)ÑÍ2Ñ(=O)ÎÍ,
R5  âë åòñ  ìåòèëîì.
4. Ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî ï.1, êîòîðîå  âë åòñ  3-Õëîð-5-[6-õëîð-2-ôòîð-3-(1-

ãèäðîêñèìåòèë-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èëìåòèë)ôåíîêñè]
áåíçîíèòðèëîì,

Ìîíî-3-[4-õëîð-3-(3-õëîð-5-öèàíîôåíîêñè)-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî
[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûì ýôèðîì  íòàðíîé êèñëîòû,

5-[6-Õëîð-2-ôòîð-3-(1-ãèäðîêñèìåòèë-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëìåòèë)ôåíîêñè]èçîôòàëîíèòðèëîì,

Ìîíî-3-[4-õëîð-3-(3,5-äèöèàíîôåíîêñè)-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-
[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûì ýôèðîì  íòàðíîé êèñëîòû,

Ìîíî-3-[4-õëîð-3-(3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-
äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûì ýôèðîì  íòàðíîé êèñëîòû,

3-[6-Õëîð-2-ôòîð-3-(1-ãèäðîêñèìåòèë-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëìåòèë)ôåíîêñè]-5-äèôòîðìåòèëáåíçîíèòðèëîì,

Ìîíî-3-[3-(3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-2-ôòîð-4-ìåòèëáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-
äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûì ýôèðîì  íòàðíîé êèñëîòû,

3-Äèôòîðìåòèë-5-[2-ôòîð-3-(1-ãèäðîêñèìåòèë-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-[1,2,4]
òðèàçîë-3-èëìåòèë)-6-ìåòèëôåíîêñè]áåíçîíèòðèëîì,

Ìîíî-3-[4-áðîì-3-(3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-
äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûì ýôèðîì  íòàðíîé êèñëîòû,

3-[6-Áðîì-2-ôòîð-3-(1-ãèäðîêñèìåòèë-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-
èëìåòèë)ôåíîêñè]-5-äèôòîðìåòèëáåíçîíèòðèëîì,

Ìîíî-3-[3-(3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-4-ýòèë-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-
äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûì ýôèðîì  íòàðíîé êèñëîòû èëè 3-[4-Õëîð-3-(3-õëîð-5-
öèàíîôåíîêñè)-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûì
ýôèðîì óêñóñíîé êèñëîòû.

5. Ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî ï.1, âûáðàííîå èç ãðóïïû, âêëþ÷àþùåé Ìîíî-3-[3-(3-öèàíî-5-
äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-4-ýòèë-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-
èëìåòèëîâûé ýôèð  íòàðíîé êèñëîòû,

Ìîíî-3-[4-áðîì-3-(3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-
äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûé ýôèð  íòàðíîé êèñëîòû,

Ìîíî-3-[3-(3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-2-ôòîð-4-ìåòèëáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-
äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûé ýôèð  íòàðíîé êèñëîòû è

Ìîíî-3-[4-õëîð-3-(3-öèàíî-5-äèôòîðìåòèëôåíîêñè)-2-ôòîðáåíçèë]-4-ìåòèë-5-îêñî-4,5-
äèãèäðî[1,2,4]òðèàçîë-1-èëìåòèëîâûé ýôèð  íòàðíîé êèñëîòû.

6. Ñîåäèíåíèå ñîãëàñíî ëþáîìó èç ïï.1-5 äë  ïðèìåíåíè  â êà÷åñòâå ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà.

7. Ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî ëþáîìó èç ïï.1-5 äë  èçãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííîãî
ñðåäñòâà äë  ëå÷åíè  çàáîëåâàíèé, îïîñðåäîâàííûõ äåéñòâèåì âèðóñà èììóíîäåôèöèòà
÷åëîâåêà (ÂÈ×), âêëþ÷à  ÑÏÈÄ èëè ÑÀÊ (ÑÏÈÄ-àññîöèèðîâàííûé êîìïëåêñ).

8. Ôàðìàöåâòè÷åñêà  êîìïîçèöè , ñîäåðæàùà  òåðàïåâòè÷åñêè ýôôåêòèâíîå êîëè÷åñòâî
ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî ëþáîìó èç ïï.1-5 â ñìåñè ñ õîò  áû îäíèì ôàðìàöåâòè÷åñêè
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ïðèåìëåìûì íîñèòåëåì, íàïîëíèòåëåì èëè ðàçáàâèòåëåì â äîñòàòî÷íîì êîëè÷åñòâå.
9. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  ñîãëàñíî ôîðìóëå I

,

âêëþ÷àþùèé ñëåäóþùèå ñòàäèè:
(à) ââåäåíèå ðàñòâîðà ãåòåðîöèêëè÷åñêîãî ñîåäèíåíè  I (R4=Í) âî âçàèìîäåéñòâèå ñ

âîäíûì ðàñòâîðîì ôîðìàëüäåãèäà è
(á) ââåäåíèå ïîëó÷àåìîãî òàêèì îáðàçîì N-ãèäðîêñèìåòèëüíîãî ïðîèçâîäíîãî I

(R4=ÑÍ2ÎÍ) âî âçàèìîäåéñòâèå ñ àöèëèðóþùèì àãåíòîì.
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