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Îïèñûâàþòñ  ïðîèçâîäíûå áåíçîäèàçåïèíà

îáùåé ôîðìóëû (I) è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûå êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè

â êîòîðîé Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü èëè
ýòèíäèèëüíóþ ãðóïïó, êîãäà Õ îáîçíà÷àåò

îäèíàðíóþ ñâ çü, R 1 îáîçíà÷àåò àòîì ãàëîãåíà;
(íèçø.)àëêèë; (íèçø.)àëêèëêàðáîíèë;
(íèçø.)öèêëîàëêèë; áåíçîèë; ôåíèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àòîìîì ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëîì,
(íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)àëêîêñè, ãàëî-

(íèçø.)àëêîêñè èëè öèàíîãðóïïîé; ñòèðèë;
ôåíèëýòèë; íàôòèë; äèôåíèë; áåíçîôóðàíèë; èëè
5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî,
ïðåäñòàâë þùåå ñîáîé òèîôåíèë; ôóðàíèë;
ïèðèäèíèë; äèãèäðîïèðèäèíèë,
òåòðàãèäðîïèðèäèíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûå,

êîãäà Õ îáîçíà÷àåò ýòèíäèèëüíóþ
ãðóïïó, R1 îáîçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà;
(íèçø.)àëêèë; íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé
îêñîãðóïïîé; (íèçø.)öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé
ãèäðîêñèëîì; (íèçø.)öèêëîàëêåíèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îêñîãðóïïîé; (íèçø.)àëêåíèë, ôåíèë,
íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé; 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, ïðåäñòàâë þùåå ñîáîé
òèîôåíèë, òèàçîëèë, ïèðèäèíèë,
äèãèäðîïèðèäèíèë, òåòðàãèäðîïèðèäèíèë èëè

äèãèäðîïèðàíèë, R3 îáîçíà÷àåò ôåíèë; ïèðèäèí;
òèîôåíèë èëè òèàçîëèë, êîòîðûå íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíû. Ýòè ñîåäèíåíè  ìîãóò áûòü
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èñïîëüçîâàíû äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè
îñòðûõ è/èëè õðîíè÷åñêèõ íåâðîëîãè÷åñêèõ
çàáîëåâàíèé, òàêèõ, êàê ïñèõîç, øèçîôðåíè ,
áîëåçíü Àëüöãåéìåðà, ðàññòðîéñòâî
ïîçíàâàòåëüíîé ñïîñîáíîñòè è íàðóøåíèå ïàì òè.

Îïèñûâàåòñ  ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî íà îñíîâå èõ
ñîåäèíåíèé, à òàêæå îïèñûâàåòñ  ñïîñîá
ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû (I). 3 í. è 7 ç.ï. ô-
ëû, 1 òàáë.
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(54) DERIVATIVES OF BENZODIAZEPINE, MEDICINAL AGENT COMPRISING THEREOF AND
METHOD FOR THEIR PREPARING

(57) Abstract: 
FIELD: organic chemistry, chemical technology,

medicine, pharmacy.
SUBSTANCE: invention describes derivatives of

benzodiazepine of the general formula (I)

and their pharmaceutically acceptable acid-
additive salts wherein X means a ordinary bond or
ethynediyl group; when X means ordinary bond
then R1 means halogen atom, (lower)-alkyl,
(lower)-alkylcarbonyl, (lower)-cycloalkyl,
benzoyl, phenyl substituted optionally with
halogen atom, hydroxyl, (lower)-alkyl, (lower)-
alkoxy-group, halogen-(lower)-alkoxy-group or
cyano-group; styryl, phenylethyl, naphthyl,
diphenyl, benzofuranyl, or 5- or 6-membered
heterocyclic ring representing thiophenyl,

furanyl, pyridinyl, dihydropyridinyl,
tetrahydropyridinyl which are optionally

substituted; when X means ethynediyl group
then R1 means hydrogen atom, (lower)-alkyl
substituted optionally with oxo-group; (lower)-
cycloalkyl substituted with hydroxyl; (lower)-
cycloalkenyl substituted optionally with oxo-
group; (lower)-alkenyl, optionally substituted
phenyl; 5- or 6-membered heterocyclic ring
representing thiophenyl, thiazolyl, pyridinyl,
dihydropyridinyl, tetrahydropyridinyl or

dihydropyranyl and substituted optionally; R3 means
phenyl, pyridyl, thiophenyl or thiazolyl which
are substituted optionally. These compounds can
be used for treatment or prophylaxis of acute
and/or chronic neurological diseases, such as
psychosis, schizophrenia, Alzheimer's disease,
disorder of cognitive ability and memory
disorder. Also, invention describes a medicinal
agent based on these compounds and a method for
preparing compounds of the formula (I).

EFFECT: improved method for preparing,
valuable medicinal properties of compounds.

10 cl, 1 tbl, 173 ex
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Íàñòî ùåå èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñîåäèíåíè ì îáùåé ôîðìóëû I

â êîòîðîé
Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü èëè ýòèíäèèëüíóþ ãðóïïó,
ïðè÷åì â ñëó÷àå, êîãäà Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü,
R1 îáîçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà; ãàëîãåíà; íèòðîãðóïïó; íèçøèé àëêèë, ñîîòâåòñòâåííî

(íèçø.)àëêèë; ãàëî-(íèçø.)àëêèë; àëêîêñèêàðáîíèë; (íèçø.)öèêëîàëêèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé àòîìîì êèñëîðîäà; áåíçîèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé (íèçø.)àëêèëîì,
ãàëî-(íèçø.)àëêèëîì èëè àòîìîì ãàëîãåíà; ôåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àòîìîì
ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëîì, (íèçø.)àëêèëîì, ãàëî-(íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)öèêëîàëêèëîì,
(íèçø.)àëêîêñè, ãàëî-(íèçø.)àëêîêñè èëè öèàíîãðóïïîé; ñòèðåíèë; ôåíèëýòèë; íàôòèë;
äèôåíèë; áåíçîôóðàíèë èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîå îêñîãðóïïîé, áåíçèëîêñè, áåèçîèëîì, ìåòàíñóëüôîíèëîì, áåíçîëñóëüôîíèëîì
èëè àöåòèëîì;

â ñëó÷àå, êîãäà Õ îáîçíà÷àåò ýòèíäèèëüíóþ ãðóïïó,
R1 îáîçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà, (íèçø.)àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãèäðîêñèëîì;

ãàëî-(íèçø.)àëêèë; (íèçø.)öèêëîàëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãèäðîêñèëîì,
(íèçø.)àëêèëîì, ãàëî-(íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)àëêîêñè, ãàëî-(íèçø.)àëêîêñè èëè àòîìîì
ãàëîãåíà; (íèçø.)öèêëîàëêåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé (íèçø.)àëêèëîì, ãàëî-
(íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)àëêîêñè, ãàëî-(íèçø.)àëêîêñè, àòîìîì ãàëîãåíà èëè îêñîãðóïïîé;
(íèçø.)àëêåíèë; ôåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àòîìîì ãàëîãåíà, (íèçø.)àëêèëîì,
ãàëî-(íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)öèêëîàëêèëîì, (íèçø.)àëêîêñè èëè ãàëî; 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîå (íèçø.)àëêèëîì, àòîìîì ãàëîãåíà,
îêñîãðóïïîé, áåíçèëîêñè, áåíçîèëîì, ìåòàíñóëüôîíèëîì, áåíçîëñóëüôîíèëîì, àöåòèëîì,
ïèâàëîèëîì, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëîì èëè òðåò-áóòèëêàðáîíèëîì; èëè áåíçîôóðàíèë;

R3 îáîçíà÷àåò ôåíèë; ïèðèäèí; òèîôåíèë èëè òèàçîëèë, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí àòîìîì ãàëîãåíà, öèàíî-, íèòðîãðóïïîé, àçèäî, ãèäðîêñèëîì, êàðáîêñè, ìîðôîëèí-
4-êàðáîíèëîì, êàðáàìîèëîì, òèîêàðáàìîèëîì, N-ãèäðîêñèêàðáàìîèëîì,
òðèìåòèëñèëèëýòèíèëîì, (íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)àëêèíèëîì, (íèçø.)àëêîêñè, ãàëî-
(íèçø.)àëêèëîì, 4-(íèçø.)àëêèëïèïåðàçèí-1-êàðáîíèëîì, (íèçø.)àëêèëàìèíîêàðáîíèëîì,
êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí àìèíî-, (íèçø.)àëêèëàìèíî-, àöèëàìèíî-, îêñîãðóïïîé,
ãèäðîêñèëîì; (íèçø.)àëêîêñè, (íèçø.)àëêèëòèî èëè êàðáîêñèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî
ýòåðèôèöèðîâàí èëè àìèäèðîâàí; èëè 5-÷ëåííûé àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, êîòîðûé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåí àìèíî-, (íèçø.)àëêèëàìèíî-, àöèëàìèíî-, îêñîãðóïïîé,
ãèäðîêñèëîì, (íèçø.)àëêîêñè, (íèçø.)àëêèëòèî, êàðáîêñèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî
ýòåðèôèöèðîâàí (íèçø.)àëêèëîì èëè àìèäèðîâàí (íèçø.)àëêèëàìèíîãðóïïîé, êîòîðóþ â
êîíå÷íîì ñ÷åòå çàìåùàþò ãèäðîêñèëîì, èëè (íèçø.)àëêèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî
çàìåùåí àòîìîì ãàëîãåíà, ãèäðîêñèëîì, àìèíî-, (íèçø.)àëêèëàìèíî-, àöèëàìèíî-, èëè
àìèäèíîâîé ãðóïïîé, êîòîðà  íåîá çàòåëüíî çàìåùåíà (íèçø.)àëêèëîì, -C(NRR�)=NR�� (ãäå
êàæäûé èç R, R� è R�� îáîçíà÷àþò âîäîðîäíûé àòîì èëè (íèçø.)àëêèë), ãèäðîêñèëîì.
(íèçø.)àëêîêñè, (íèçø.)àëêèëòèî, àöèëîêñè, (íèçø.)àëêèëñóëüôèíèëîì,
(íèçø.)àëêèëñóëüôîíèëîì, (íèçø.)àëêîêñè-(íèçø.)àëêèëñóëüôàíèëîì,
(íèçø.)àëêèëñóëüôàíèëîì, öèêëîàëêèëñóëüôèíèëîì, öèêëîàëêèëñóëüôîíèëîì,
ãèäðîêñèèìèíî- èëè (íèçø.)àëêîêñèèìèíîãðóïïîé, êîòîðà  íåîá çàòåëüíî ýòåðèôèöèðîâàíà
èëè àìèäèðîâàíà, (íèçø.)àëêåíèëîì, îêñî-, öèàíîãðóïïîé, êàðáàìîèëîêñè èëè
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ñóëüôàìîèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí (íèçø.)àëêèëîì,
ïðè óñëîâèè, ÷òî, åñëè Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü, a R3 îáîçíà÷àåò

ïèðèäèíèë, R1 íå îáîçíà÷àåò âîäîðîäíûé àòîì èëè ìåòèë;
è ê èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì êèñëîòíî-àääèòèâíûì ñîë ì.
Áûëî óñòàíîâëåíî, ÷òî ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I  âë þòñ  ìåòàáîòðîïè÷åñêèìè

àíòàãîíèñòàìè ãëóòàìàòíîãî ðåöåïòîðà. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I îáëàäàþò çíà÷èòåëüíûì
òåðàïåâòè÷åñêèì äåéñòâèåì.

Â öåíòðàëüíîé íåðâíîé ñèñòåìå (ÖÍÑ) òðàíñìèññè  ñòèìóëà ïðîèñõîäèò áëàãîäàð 
âçàèìîäåéñòâèþ íåéðîòðàíñìèòòåðà, êîòîðûé ïîñûëàåòñ  íåéðîíîì, ñ íåéðîðåöåïòîðîì.

L-ãëóòàìèíîâà  êèñëîòà - íàèáîëåå ÷àñòî âñòðå÷àþùèéñ  â ÖÍÑ íåéðîòðàíñìèòòåð,
èãðàåò êëþ÷åâóþ ðîëü â áîëüøîì ÷èñëå ôèçèîëîãè÷åñêèõ ïðîöåññîâ. Ðåöåïòîðû ãëóòàìàò-
çàâèñèìîãî ñòèìóëà ïîäðàçäåë þòñ  íà äâå îñíîâíûå ãðóïïû. Ïåðâà  îñíîâíà  ãðóïïà
ôîðìèðóåò ëèãàíä-êîíòðîëèðóåìûå èîííûå êàíàëû. Ìåòàáîòðîïè÷åñêèå ãëóòàìàòíûå
ðåöåïòîðû (mGluR) îáðàçóþò âòîðóþ îñíîâíóþ ãðóïïó è, ñëåäîâàòåëüíî, ïðèíàäëåæàò ê
ñåìåéñòâó G-áåëîêñîïð æåííûõ ðåöåïòîðîâ.

Ê íàñòî ùåìó âðåìåíè èçâåñòíû âîñåìü ðàçëè÷íûõ ÷ëåíîâ ýòèõ mGluR è íåêîòîðûå èç
íèõ äàæå ïîäðàçäåë þò íà ïîäòèïû. Íà îñíîâå ñòðóêòóðíûõ ïàðàìåòðîâ ðàçëè÷íîãî
âëè íè  íà ñèíòåç âòîðè÷íûõ ìåòàáîëèòîâ è ðàçíîãî ñðîäñòâà ê íèçêîìîëåêóë ðíûì
õèìè÷åñêèì ñîåäèíåíè ì ýòè âîñåìü ðåöåïòîðîâ ìîæíî ïîäðàçäåëèòü íà òðè ãðóïïû:
mGluR1 è mGluR5, ïðèíàäëåæàùèõ ê ãðóïïå I, mGluR2 è mGluR3, ïðèíàäëåæàùèõ ê ãðóïïå
II, è mGluR4, mGluR6, mGluR7 è mGluR8, ïðèíàäëåæàùèõ ê ãðóïïå III.

Ëèãàíäû ìåòàáîòðîïè÷åñêèõ ãëóòàìàòíûõ ðåöåïòîðîâ, îòíîñ ùèåñ  ê ãðóïïå II, ìîãóò
áûòü èñïîëüçîâàíû äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè îñòðûõ è/èëè õðîíè÷åñêèõ
íåâðîëîãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé, òàêèõ, êàê ïñèõîç, øèçîôðåíè , áîëåçíü Àëüöãåéìåðà,
ðàññòðîéñòâî ïîçíàâàòåëüíîé ñïîñîáíîñòè è íàðóøåíèå ïàì òè.

Äðóãèå òåðàïåâòè÷åñêèå ïîêàçàíè  ñâ çàíû ñ íàðóøåíè ìè ôóíêöèè ãîëîâíîãî ìîçãà,
êîòîðûå âûçâàíû îïåðàöè ìè øóíòèðîâàíè  èëè òðàíñïëàíòàöèè, ïëîõèì
êðîâîîáðàùåíèåì â ãîëîâíîì ìîçãó, ïîâðåæäåíè ìè ñïèííîãî ìîçãà, òðàâìàìè ãîëîâû,
ãèïîêñèåé, âûçâàííîé áåðåìåííîñòüþ, óãíåòåíèåì ñåðäå÷íîé äå òåëüíîñòè è
ãèïîãëèêåìèåé. Áîëåå òîãî, ïîêàçàíè ìè ê ïðèìåíåíèþ  âë þòñ  òàêæå õðîíè÷åñêà  è
îñòðà  áîëè, õîðå  Õàíòèíãòîíà, áîêîâîé àìèîòðîôè÷åñêèé ñêëåðîç (ÁÀÑ), äåìåíöè ,
âûçâàííà  ÑÏÈÄîì, òðàâìû ãëàç, ðåòèíîïàòè , èäèîïàòè÷åñêèé ïàðêèíñîíèçì è
ïàðêèíñîíèçì, âûçâàííûé ëåêàðñòâàìè, à òàêæå óñëîâè , êîòîðûå ïðèâîä ò ê ãëóòàìàò-
äåôèöèòíûì ôóíêöè ì, òàêèì, êàê, íàïðèìåð, ìèîòîíè÷åñêèé ñïàçì, ñóäîðîãè, ìèãðåíü,
íåäåðæàíèå ìî÷è, íèêîòèíîâà  àääèêöè , îïèîìàíè , ñòðàõ, ðâîòà, äèñêèíåçè  è
äåïðåññè .

Îáúåêòàìè íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë þòñ  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, èõ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè êàê òàêîâûå è â êà÷åñòâå ôàðìàöåâòè÷åñêè àêòèâíûõ
âåùåñòâ, èõ ïîëó÷åíèå, ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà íà îñíîâå îäíîãî èëè íåñêîëüêèõ
ñîåäèíåíèé â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì è èõ ïðèãîòîâëåíèå, à òàêæå ïðèìåíåíèå
ñîåäèíåíèé â ñîîòâåòñòâèè ñ èçîáðåòåíèåì äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè çàáîëåâàíèé
âûøåóïîì íóòîãî òèïà è, ñëåäîâàòåëüíî, äë  ïðèãîòîâëåíè  ñîîòâåòñòâóþùèõ
ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  òå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû 1, ó êîòîðûõ R3 îáîçíà÷àåò
ôåíèë, çàìåùåííûé â ìåòà-ïîëîæåíèè öèàíîãðóïïîé; àòîì ãàëîãåíà èëè èìèäàçîëèë,
êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí (íèçø.)àëêèëîì; èëè 1,3-òèàçîëèë, êîòîðûé
íåîá çàòåëüíî çàìåùåí ãèäðîêñè-(íèçø.)àëêèëîì, êàðáîêñè èëè -CO-NH-(CH2)2OH; 1,3-
îêñàçîëèë; 1,2,3-òðèàçîëèë; 1,2,4-òðèàçîëèë, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí
(íèçø.)àëêèëîì; òåòðàçîëèë èëè èçîêñàçîëèë, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí
(íèçø.)àëêèëîì. Íèæå ïðèâåäåíû ïðèìåðû òàêèõ ñîåäèíåíèé:

3-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë;
4-(3-õëîðôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
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3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë;
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí;
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(4-ôòîð-2-ìåòèëôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí;
8-(4-ôòîð-2-ãèäðîêñèôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(2,3-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ãèäðîêñèìåãèëòèàçîë-2-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
2-{3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-

4-êàðáîíîâà  êèñëîòà;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}-4-ìåòèëòèàçîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû è
4-[3-(4,5-äèìåòèë-4Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)ôåíèë]-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-îí.
Ïðåäïî÷òèòåëüíû òàêæå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I, â êîòîðîé R3 îáîçíà÷àåò òèîôåíèë,

ïðåäïî÷òèòåëüíî òèîôåí-2-èë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àòîìîì ãàëîãåíà èëè
öèàíîãðóïïîé; èëè ïèðèäèíèë, ïðåäïî÷òèòåëüíî ïèðèäèí-4-èë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé,
ïðåäïî÷òèòåëüíî âî 2-ì ïîëîæåíèè, àòîìîì ãàëîãåíà èëè öèàíîãðóïïîé.

Íèæå ïðèâåäåíû ïðèìåðû òàêèõ ñîåäèíåíèé:
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
2-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîôåí-3-

êàðáîíèòðèë;
4-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë è
4-[7-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë.
Íàñòî ùåå îïèñàíèå îõâàòûâàåò òàêæå âñå òàóòîìåðíûå ôîðìû ñîåäèíåíèé ïî

èçîáðåòåíèþ.
Èñïîëüçóåìîå â íàñòî ùåì îïèñàíèè ïîí òèå "(íèçø.)àëêèë" ñëóæèò äë  îáîçíà÷åíè 

íàñûùåííîãî ïð ìîöåïî÷å÷íîãî èëè ðàçâåòâëåííîãî óãëåâîäîðîäíîãî îñòàòêà,
ñîäåðæàùåãî îò 1 äî 7 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 1 äî 4 óãëåðîäíûõ àòîìîâ,
íàïðèìåð òàêîãî, êàê ìåòèë, ýòèë, í-ïðîïèë, èçîïðîïèë è ò.ï.

Èñïîëüçóåìîå â íàñòî ùåì îïèñàíèè ïîí òèå "(íèçø.)àëêèíèë" ñëóæèò äë  îáîçíà÷åíè 
íåíàñûùåííîãî ïð ìîöåïî÷å÷íîãî èëè ðàçâåòâëåííîãî óãëåâîäîðîäíîãî îñòàòêà,
ñîäåðæàùåãî îò 2 äî 7 óãëåðîäíûõ àòîìîâ, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 2 äî 4 óãëåðîäíûõ àòîìîâ,
íàïðèìåð òàêîãî, êàê ýòèíèë, í-ïðîïèíèë è ò.ï.

Òåðìèí "(íèçø.)öèêëîàëêèë" â íàñòî ùåì îïèñàíèè îáîçíà÷àåò öèêëè÷åñêèé
íàñûùåííûé óãëåâîäîðîäíûé îñòàòîê ñ 3-5 óãëåðîäíûìè àòîìàìè, ïðåäïî÷òèòåëüíî ñ 3
óãëåðîäíûìè àòîìàìè, òàêîé, êàê öèêëîïðîïèë.
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Òåðìèí "(íèçø.)àëêîêñè" îáîçíà÷àåò (íèçø.)àëêèëüíûé îñòàòîê â òîì ñìûñëå, â êîòîðîì
îí ïðåäñòàâëåí âûøå, ñâ çàííûé ÷åðåç êèñëîðîäíûé àòîì.

Òåðìèí "ãàëîãåí" îõâàòûâàåò àòîìû ôòîðà, õëîðà, áðîìà è èîäà.
Âûðàæåíèå "5- èëè 6-÷ëåííîå ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî" îõâàòûâàåò òèîôåí, ôóðàí,

òèàçîë, ïèðèäèí, ÷àñòè÷íî ãèäðàòèðîâàííûé ïèðèäèí, íàïðèìåð 2-ïèðèäîí, ÷àñòè÷íî
ãèäðèðîâàííûé ïèðèäèí, íàïðèìåð òåòðàãèäðîïèðèäèí, ï òè÷ëåííûé àðîìàòè÷åñêèé
ãåòåðîöèêë, âêëþ÷àþùèé äî 4 ãåòåðîàòîìîâ, âûáðàííûõ èç Î, S, N, âêëþ÷à  èìèäàçîë-1-
èë, èìèäàçîë-2-èë, èìèäàçîë-4-èë; ïèðàçîë-1-èë, ïèðàçîë-3-èë, ïèðàçîë-4-èë; 1,3-
òèàçîë-2-èë, 1,3-òèàçîë-4-èë, 1,3-òèàçîë-5-èë; 1,3-îêñàçîë-2-èë, 1,3-îêñàçîë-4-èë,
1,3-îêñàçîë-5-èë, 1,2-îêñàçîë-3-èë, 1,2-îêñàçîë-4-èë, 1,2-îêñàçîë-5-èë; 1,2,3-òðèàçîë-
1-èë, 1,2,3-òðèàçîë-4-èë, 1,2,4-òðèàçîë-1-èë, 1,2,4-òðèàçîë-3-èë, 1,2,4-òðèàçîë-2-èë;
1,2,4-îêñàäèàçîë-2-èë, 1,2,4-îêñàäèàçîë-3-èë, 1,2,4-îêñàäèàçîë-5-èë, 1,2,3-îêñàäèàçîë-
4-èë, 1,2,3-îêñàäèàçîë-5-èë; 1,2,4-òèàäèàçîë-2-èë, 1,2,4-òèàäèàçîë-3-èë, 1,2,4-
òèàäèàçîë-5-èë, 1,2,3-òèàäèàçîë-4-èë, 1,2,3-òèàäèàçîë-5-èë; òåòðàçîë-1-èë, òåòðàçîë-2-
èë, òåòðàçîë-5-èë;

Ïðåäëàãàåìûå ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû I è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû â ñîîòâåòñòâèè ñî ñëåäóþùèìè ñïîñîáàìè.

Ñõåìà À

Ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû I, â êîòîðîé R1, R3 è Õ èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû â ñîîòâåòñòâèè ñî ñõåìîé À, íàïðèìåð îòùåïëåíèåì çàùèùàþùåé
ãðóïïû ÂÎÑ â ñîåäèíåíèè îáùåé ôîðìóëû II è ñîïóòñòâóþùåé öèêëèçàöèåé
îñâîáîæäåííîãî îò çàùèòíîé ãðóïïû ñîåäèíåíè . Ñòàäèþ óäàëåíè  çàùèòíîé
ãðóïïû/öèêëèçàöèè ìîæíî îñóùåñòâë òü îáðàáîòêîé ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû II
êèñëîòîé Áðåíñòåäà, ïîäîáíîé, íàïðèìåð, òðèôòîðóêñóñíîé êèñëîòå (ÒÔÊ), â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, ïîäîáíîì, íàïðèìåð, äèõëîðìåòàíó (ÄÕÌ). Â ïðåäïî÷òèòåëüíîì âàðèàíòå
ðåàêöèþ ïðîâîä ò ïðè òåìïåðàòóðå â ïðåäåëàõ 0 è 50° Ñ. Â ðåàêöèîííîé ñìåñè ìîæåò
îêàçàòüñ  öåëåñîîáðàçíûì òàêæå èñïîëüçîâàíèå àíèçîëà èëè 1,3-äèìåòîêñèáåíçîëà â
êà÷åñòâå àêöåïòîðà êàðáîêàòèîíà. Â äðóãîì âàðèàíòå âìåñòî ãðóïïû ÂÎÑ ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû ëþáûå äðóãèå ïîäõîä ùèå àìèíçàùèùàþùèå ãðóïïû, òàêèå, êàê, íàïðèìåð,
ÔÌÎÊ (ôëóîðåíèëìåòèëîêñèêàðáîíèë) èëè áåíçèëîêñèêàðáîíèë.

Ñõåìà Â
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Ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû II, â êîòîðîé R1, R3 è Õ èìåþò òàêèå æå çíà÷åíè , êàê
óêàçàííûå âûøå, ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû â ñîîòâåòñòâèè ñî ñõåìîé Â, íàïðèìåð ðåàêöèåé
ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû III ñ äèîêñèíîíîì (îáùåé ôîðìóëû IV) â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå, ïîäîáíîì, íàïðèìåð, òîëóîëó èëè êñèëîëó, ïðè ïîâûøåííûõ òåìïåðàòóðàõ,
ïðåäïî÷òèòåëüíî â ïðåäåëàõ 80 è 160° Ñ.

Ïî äðóãîìó âàðèàíòó ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû II ìîãóò áûòü òàêæå ïîëó÷åíû,
íàïðèìåð, ðåàêöèåé ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû III ñ β -êåòîýôèðîì (îáùåé ôîðìóëû IVa),

â êîòîðîé R3 èìååò òàêèå æå çíà÷åíè , êàê óêàçàííûå âûøå, ñ èñïîëüçîâàíèåì òàêèõ æå
óñëîâèé, êàê óêàçàííûå äë  ðåàêöèè ñ äèîêñèíîíàìè.

Ñõåìà Ñ
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Â

ñîîòâåòñòâèè ñî ñõåìîé Ñ ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû III, â êîòîðîé R1 èìååò òàêèå æå
çíà÷åíè , êàê óêàçàííûå âûøå äë  ñîåäèíåíè , ó êîòîðîãî Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü,
ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïî äðóãîìó ïóòè èç ñîåäèíåíè  éîäà IX â çàâèñèìîñòè îò
ïðèðîäû R1. Êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå Ñ, êëþ÷åâûìè ñòàäè ìè  âë þòñ  ðåàêöèè ñî÷åòàíè 
òèïà ðåàêöèé ïî Ñóçóêè è Stille â ïðèñóòñòâèè èëè îòñóòñòâèå ìîíîîêñèäà óãëåðîäà.
Òî÷íûå óñëîâè  äë  ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ìîæíî íàéòè â ýêñïåðèìåíòàëüíîé
÷àñòè.

Ñõåìà D

ÎÌ (îáùèé ìåòîä) À, ìåòîä à: äèôîñãåí, ÅtOÀñ, 77° Ñ; çàòåì òðåò-ÂuÎÍ
ÎÌ À, ìåòîä á: Âîc2Î, Ñs2ÑÎ3, 2-áóòàíîí, 52° Ñ
ÎÌ À, ìåòîä â:  i) Âîñ2Î, ÄÌÀÏ (N,N-äèìåòèëàìèíîïðîïèëàìèí), ÒÃÔ;
ii) ÒÔÊ, ÄÕÌ, 0° Ñ
Â ñîîòâåòñòâèè ñî ñõåìîé D êëþ÷åâîé ïðîìåæóòî÷íûé éîäèä IX ìîæåò áûòü ïîëó÷åí èç

òåõíè÷åñêè äîñòóïíîãî 2-íèòðîàíèëèíà îñóùåñòâëåíèåì ñòàíäàðòíîé ïîñëåäîâàòåëüíîñòè
éîäèðîâàíèå/çàùèòà.

Ñõåìà Å
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Â

ñîîòâåòñòâèè ñî ñõåìîé Å ñîåäèíåíè  îáùåé ôîðìóëû IIIa, â êîòîðîé
R1 èìååò òàêèå æå çíà÷åíè , êàê óêàçàííûå âûøå äë  ñîåäèíåíèè, ó êîòîðûõ Õ

îáîçíà÷àåò ýòèíäèèëüíóþ ãðóïïó, ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïî äðóãîìó ïóòè èç ñîåäèíåíè 
éîäà IX â çàâèñèìîñòè îò ïðèðîäû R1. Êàê ïîêàçàíî íà ñõåìå Å, ïðåâðàùåíèå, íàïðèìåð,
ìîæíî ïðîâîäèòü

à) ïð ìûì ïðèñîåäèíåíèåì R1-àëêèíäèèëüíîãî çàìåñòèòåë  ïóòåì ðåàêöèè ñî÷åòàíè 
òèïà ðåàêöèè Sonogashira ñ ïîñëåäóþùèì âîññòàíîâëåíèåì íèòðîãðóïïû èëè

á) äâóì  ïîñòàäèéíûìè ðåàêöè ìè ñî÷åòàíè  òèïà ðåàêöèè Sonogashira, ãäå âíà÷àëå
ïðîâîä ò ðåàêöèþ ñî÷åòàíè  òðèìåòèëñèëèëàöåòèëåíà ñ èîäèäîì IX ñ ïîëó÷åíèåì ïîñëå
óäàëåíè  çàùèòíîé ãðóïïû ãèäðîêñèäîì íàòðè  â ìåòàíîëå ïðîìåæóòî÷íîãî ïðîäóêòà XII,
êîòîðûé çàòåì ìîæíî ïîäâåðãíóòü ïðåâðàùåíèþ ïðîâåäåíèåì âòîðîé ðåàêöèè ñî÷åòàíè 
òèïà ðåàêöèè Sonogashira ñ ñîîòâåòñòâóþùèì ðåàãåíòîì R1-I, R1-Âr èëè R1-ÎSÎ2ÑF3 è
âîññòàíîâëåíèåì íèòðîãðóïïû ñ ïîëó÷åíèåì öåëåâîãî ñîåäèíåíè .

Òî÷íûå óñëîâè  äë  ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ìîæíî íàéòè â ýêñïåðèìåíòàëüíîé
÷àñòè.

Ñõåìà F
Â

ñîîòâåòñòâèè ñî ñõåìîé F äèîêñèíîíû è β -êåòîýôèðû êàê ñòðîèòåëüíûå áëîêè îáùèõ
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ôîðìóë IV è IVa ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû ïî ìåòîäàì, êîòîðûå íåêîòîðûì ñïåöèàëèñòàì â
äàííîé îáëàñòè òåõíèêè èçâåñòíû, èç ñîîòâåòñòâóþùèõ ïðîèçâîäíûõ R3-COR êàðáîíîâûõ
êèñëîò, ò.å. èç ñâîáîäíûõ êèñëîò, ìåòèëîâûõ èëè ýòèëîâûõ ýôèðîâ è õëîðàíãèäðèäîâ
êèñëîò. Òî÷íûå óñëîâè  äë  ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ìîæíî íàéòè â
ýêñïåðèìåíòàëüíîé ÷àñòè.

Äðóãîé ïóòü ñèíòåòè÷åñêîãî ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé îáùåé ôîðìóëû Iñ, â êîòîðîé R è Õ
èìåþò òàêèå æå çíà÷åíè , êàê óêàçàííûå âûøå, a R3 îáîçíà÷àåò ôåíèëêàðáîêñàìèä îáùåé
ôîðìóëû C(O)NR4R5, â êîòîðîé R4 è R5 îáîçíà÷àþò âîäîðîäíûé àòîì èëè (íèçø.)àëêèë èëè
R4 è R5 ñîâìåñòíî îáðàçóþò ìîðôîëèíîâûé îñòàòîê èëè N-ìåòèëïèïåðàçèí, ïðåäñòàâëåí
íà ñõåìå G.

Ñõåìà G

Òî÷íûå óñëîâè  ïîëó÷åíè  ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ìîæíî íàéòè â
ýêñïåðèìåíòàëüíîé ÷àñòè.

Òåì íå ìåíåå åùå îäèí ïóòü ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé îáùåé ôîðìóëû I ñîñòîèò â
ïðîâåäåíèè ðåàêöèè 4-àðèë-8-èîä-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíîâ (îáùåé
ôîðìóëû Id, ñõåìà ñèíòåçà Í) ñ àëêèíàìè îáùåé ôîðìóëû R1-Ñ� Ñ-, â êîòîðîé R1 èìååò

òàêèå æå çíà÷åíè , êàê óêàçàííûå âûøå, ðåàêöèè ñî÷åòàíè  Sonogashira.
Ñõåìà Í

Òî÷íûå óñëîâè  ïîëó÷åíè  ñîîòâåòñòâóþùèõ ñîåäèíåíèé ìîæíî íàéòè â
ýêñïåðèìåíòàëüíîé ÷àñòè.

Ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè ìîæíî ëåãêî ïîëó÷àòü â ñîîòâåòñòâèè ñ èçâåñòíûìè
ìåòîäàìè è ñ ó÷åòîì ïðèðîäû ïðåâðàùàåìîãî â ñîëü ñîåäèíåíè . Äë  ïîëó÷åíè 
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé îñíîâíûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ïðèåìëåìû
ìèíåðàëüíûå è îðãàíè÷åñêèå êèñëîòû, òàêèå, êàê, íàïðèìåð, ñîë íà  êèñëîòà,
áðîìèñòîâîäîðîäíà  êèñëîòà, ñåðíà  êèñëîòà, àçîòíà  êèñëîòà, ôîñôîðíà  êèñëîòà è
ëèìîííà  êèñëîòà, ìóðàâüèíà  êèñëîòà, ôóìàðîâà  êèñëîòà,  áëî÷íà  êèñëîòà, óêñóñíà 
êèñëîòà,  íòàðíà  êèñëîòà, âèííà  êèñëîòà, ìåòàíñóëüôîêèñëîòà, ï-òîëóîëñóëüôîêèñëîòà
è ò.ï.

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè  âë þòñ 
ìåòàáîòðîïè÷åñêèìè àíòàãîíèñòàìè ãëóòàìàòíîãî ðåöåïòîðà è ìîãóò áûòü èñïîëüçîâàíû
äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè îñòðûõ è/èëè õðîíè÷åñêèõ íåâðîëîãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé,
òàêèõ, êàê ïñèõîç, øèçîôðåíè , áîëåçíü Àëüöãåéìåðà, ðàññòðîéñòâî ïîçíàâàòåëüíîé
ñïîñîáíîñòè è íàðóøåíèå ïàì òè. Äðóãèå òåðàïåâòè÷åêèå ïîêàçàíè  ñâ çàíû ñ
íàðóøåíè ìè ôóíêöèè ãîëîâíîãî ìîçãà, êîòîðûå âûçâàíû îïåðàöè ìè øóíòèðîâàíè  èëè
òðàíñïëàíòàöèè, ïëîõèì êðîâîîáðàùåíèåì â ãîëîâíîì ìîçãó, ïîâðåæäåíè ìè ñïèííîãî
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ìîçãà, òðàâìàìè ãîëîâû, ãèïîêñèåé, âûçâàííîé áåðåìåííîñòüþ, óãíåòåíèåì ñåðäå÷íîé
äå òåëüíîñòè è ãèïîãëèêåìèåé. Áîëåå òîãî, ïîêàçàíè ìè ê ïðèìåíåíèþ  âë þòñ  òàêæå
õðîíè÷åñêà  è îñòðà  áîëè, õîðå  Õàíòèíãòîíà, ÁÀÑ, äåìåíöè , âûçâàííà  ÑÏÈÄîì,
òðàâìû ãëàç, ðåòèíîïàòè , èäèîïàòè÷åñêèé ïàðêèíñîíèçì è ïàðêèíñîíèçì, âûçâàííûé
ëåêàðñòâàìè, à òàêæå óñëîâè , êîòîðûå ïðèâîä ò ê ãëóòàìàò-äåôèöèòíûì ôóíêöè ì, òàêèì,
êàê, íàïðèìåð, ìèîòîíè÷åñêèé ñïàçì, ñóäîðîãè, ìèãðåíü, íåäåðæàíèå ìî÷è, íèêîòèíîâà 
àääèêöè , ïñèõîç, îïèîìàíè , ñòðàõ, ðâîòà, äèñêèíåçè  è äåïðåññè .

Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè ìîãóò áûòü
èñïîëüçîâàíû â êà÷åñòâå ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, íàïðèìåð â ôîðìå ôàðìàöåâòè÷åñêèõ
ïðåïàðàòîâ. Ýòè ôàðìàöåâòè÷åñêèå ïðåïàðàòû ìîæíî ââîäèòü ïåðîðàëüíî, íàïðèìåð â
ôîðìå òàáëåòîê, òàáëåòîê ñ ïîêðûòèåì, äðàæå, òâåðäûõ è ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë,
ðàñòâîðîâ, ýìóëüñèé èëè ñóñïåíçèé. Îäíàêî ââåäåíèå ìîæíî òàêæå îñóùåñòâë òü
ðåêòàëüíî, íàïðèìåð, â ôîðìå ñóïïîçèòîðèåâ, èëè ïàðåíòåðàëüíî, íàïðèìåð, â ôîðìå
ðàñòâîðîâ äë  èíúåêöèé.

Ïðè ïðèãîòîâëåíèè ôàðìàöåâòè÷åñêèõ ïðåïàðàòîâ ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I è èõ
ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè ìîæíî ñîâìåùàòü ñ ôàðìàöåâòè÷åñêè èíåðòíûìè
íåîðãàíè÷åñêèìè èëè îðãàíè÷åñêèìè íîñèòåë ìè. Â êà÷åñòâå òàêèõ íîñèòåëåé ïðè
èçãîòîâëåíèè òàáëåòîê, òàáëåòîê ñ ïîêðûòèåì, äðàæå è òâåðäûõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë ìîãóò
áûòü èñïîëüçîâàíû, íàïðèìåð, ëàêòîçà, êóêóðóçíûé êðàõìàë è åãî ïðîèçâîäíûå, òàëüê,
ñòåàðèíîâà  êèñëîòà è åå ñîëè è ò.ï. Ïðèåìëåìûìè íîñèòåë ìè äë  èçãîòîâëåíè  ì ãêèõ
æåëàòèíîâûõ êàïñóë  âë þòñ , íàïðèìåð, ðàñòèòåëüíûå ìàñëà, âîñêè, òâåðäûå æèðû,
ïîëóòâåðäûå è æèäêèå ïîëèîëû è ò.ï. Îäíàêî â ñëó÷àå ì ãêèõ æåëàòèíîâûõ êàïñóë â
çàâèñèìîñòè îò ïðèðîäû äåéñòâóþùåãî âåùåñòâà îáû÷íî íèêàêèå íîñèòåëè íå òðåáóþòñ .
Ïðè ïðèãîòîâëåíèè ðàñòâîðîâ è ñèðîïîâ ïðèåìëåìûìè íîñèòåë ìè  âë þòñ , íàïðèìåð,
âîäà, ïîëèîëû, ñàõàðîçà, èíâåðòíûé ñàõàð, ãëþêîçà è ò.ï. Äë  ïðèãîòîâëåíè  âîäíûõ
ðàñòâîðîâ äë  èíúåêöèé âîäîðàñòâîðèìûõ ñîëåé ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ìîæíî ïðèìåí òü
àäúþâàíòû, òàêèå, êàê ñïèðòû, ïîëèîëû, ãëèöåðèí, ðàñòèòåëüíûå ìàñëà è ò.ï., íî, êàê
ïðàâèëî, îíè íåîá çàòåëüíû. Ïðèåìëåìûìè äë  èçãîòîâëåíè  ñóïïîçèòîðèåâ íîñèòåë ìè
 âë þòñ , íàïðèìåð, íàòóðàëüíûå èëè îòâåðæäåííûå ìàñëà, âîñêè, òâåðäûå æèðû,
ïîëóæèäêèå è æèäêèå ïîëèîëû è ò.ï.

Êðîìå òîãî, ôàðìàöåâòè÷åñêèå ïðåïàðàòû ìîãóò âêëþ÷àòü êîíñåðâàíòû,
ñîëþáèëèçàòîðû, ñòàáèëèçàòîðû, ñìà÷èâàþùèå àãåíòû, ýìóëüãàòîðû, ïîäñëàùèâàþùèå
âåùåñòâà, êðàñèòåëè, êîððèãåíòû, ñîëè äë  âàðüèðîâàíè  îñìîòè÷åñêîãî äàâëåíè ,
áóôåðû, ìàñêèðóþùèå äîáàâêè è àíòèîêñèäàíòû. Òåì íå ìåíåå, îíè ìîãóò òàêæå âêëþ÷àòü
äðóãèå òåðàïåâòè÷åñêè öåííûå âåùåñòâà.

Êàê ñêàçàíî âûøå, ëåêàðñòâåííûå ñðåäñòâà, ñîäåðæàùèå ïî îäíîìó èëè íåñêîëüêî
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I èëè èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé è òåðàïåâòè÷åñêè
èíåðòíûå íàïîëíèòåëè, òàêæå  âë þòñ  îáúåêòîì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè , ðàâíî êàê è
ñïîñîá ïðèãîòîâëåíè  òàêèõ ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ, êîòîðûé âêëþ÷àåò ïðèäàíèå îäíîìó
èëè íåñêîëüêèì ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû I èëè èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûì ñîë ì è,
åñëè íåîáõîäèìî, îäíîìó èëè íåñêîëüêèì äðóãèì òåðàïåâòè÷åñêè öåííûì âåùåñòâàì
ôîðìû äîçèðîâàííîãî ãàëåíîâà ïðåïàðàòà ñîâìåñòíî ñ îäíèì èëè íåñêîëüêèìè
òåðàïåâòè÷åñêè èíåðòíûìè íîñèòåë ìè.

Äîçó ìîæíî âàðüèðîâàòü â øèðîêèõ èíòåðâàëàõ, è â êàæäîì êîíêðåòíîì ñëó÷àå îíà, ÷òî
î÷åâèäíî, äîëæíà ñîîòâåòñòâîâàòü èíäèâèäóàëüíûì ïîòðåáíîñò ì. Îáû÷íî ýôôåêòèâíà 
äîçà äë  ïåðîðàëüíîãî èëè ïàðåíòåðàëüíîãî ââåäåíè  íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ îò 0,01 äî 20
ìã/êã/äåíü, ïðè÷åì äë  âñåõ îïèñàííûõ ïîêàçàíèé ïðåäïî÷òèòåëüíà  äîçà ñîñòàâë åò îò
0,1 äî 10 ìã/êã/äåíü. Ñëåäîâàòåëüíî, åæåäíåâíà  äîçà äë  âçðîñëîãî ÷åëîâåêà âåñîì 70
êã íàõîäèòñ  â ïðåäåëàõ îò 0,7 äî 1400 ìã, ïðåäïî÷òèòåëüíî â ïðåäåëàõ îò 7 äî 700 ìã.

Îáúåêòîì íàñòî ùåãî èçîáðåòåíè   âë åòñ  òàêæå ïðèìåíåíèå ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I è
èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûõ ñîëåé äë  ïðèãîòîâëåíè  ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ,
ãëàâíûì îáðàçîì äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè îñòðûõ è/èëè õðîíè÷åñêèõ
íåâðîëîãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé âûøåïåðå÷èñëåííîãî òèïà.
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Ñîåäèíåíè  ïî íàñòî ùåìó èçîáðåòåíèþ îòíîñ òñ  ê àíòàãîíèñòàì mGlu ðåöåïòîðà
ãðóïïû II, êàê ýòî îïðåäåë þò ñ ïîìîùüþ òåñòà, îïèñàííîãî Cartmell è äð. (Br.
J.Pharmacol. 1998, 123(3), 497-504).

Ñîåäèíåíè  ïðî âë þò àêòèâíîñòü, îïðåäåë åìóþ òàê, êàê îïèñàíî íèæå, è ðàâíóþ 50
ìêÌ è ìåíüøå, áîëåå òèïè÷íî 3 ìêÌ è ìåíüøå è èäåàëüíî 0,5 ìêÌ è ìåíüøå. Â òàáëèöå,
ïðèâåäåííîé íèæå, ïðåäñòàâëåíû íåêîòîðûå êîíêðåòíûå çíà÷åíè  pKi ïðåäïî÷òèòåëüíûõ
ñîåäèíåíèé.

Ñîåäèíåíèå Ki
mGlu(MKM)

3-(7-èîä-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë 0,017

4-(3-õëîðôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,040

4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,006

3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë 0,055

8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,004

8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,049

8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,004

8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,016

8-(4-ôòîð-2-ìåòèëôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,050

8-(4-ôòîð-2-ãèäðîêñèôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1- 0,170

èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí

2-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîôåí-3-êàðáîíèòðèë 0,250

8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,036

4-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-êàðáîíèòðèë 0,039

4-[7-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-êàðáîíèòðèë 0,026

8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,008

8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)-ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,289

8-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èë)-ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,010

8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,298

8-(2,3-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,013

8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ãèäðîêñèìåòèëòèàçîë-2-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,016

2-{3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâà   êèñëîòà 0,016

(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä   2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}-4-ìåòèëòèàçîë-5-
êàðáîíîâîé êèñëîòû

0,049

4-[3-(4,5-äèìåòèë-4Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)ôåíèë]-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí 0,108

Ñâ çûâàíèå [3H]-LY354740 íà ìåìáðàíàõ êëåòîê ÑÍÎ, òðàíñôåêòèðîâàííûõ mGlu2

Òðàíñôåêöè  è êóëüòóðà êëåòîê
êÄÍÊ, êîäèðóþùóþ mGlu2 áåëêîâûé ðåöåïòîð êðûñ, â ïëàçìèäå pBluesceipt II ïîëó÷àëè

îò ïðîô. S.Nakanishi (Êèîòî, ßïîíè ) è ñóáêëîíèðîâàëè â ýóêàðèîòè÷åñêèé
ýêñïðåññèðóþùèé âåêòîð pcDNA-I-amp ôèðìû Invitrogen (NV Leek, Íèäåðëàíäû). Ýòà
âåêòîðíà  êîíñòðóêöè  (pcDlmCR2) è psvNeo ïëàçìèäà, êîäèðóþùà  ãåí óñòîé÷èâîñòè ê
íåîìèöèíó, áûëà âñòðîåíà â ÑÍÎ êëåòêè, ìîäèôèöèðîâàííûå ôîñôàòîì êàëüöè  ïî
ìåòîäó, îïèñàííîìó Chen è Okayama (1988). Êëåòêè èíêóáèðîâàëè â ñðåäå Dulbecco
Modified Eagle, ñîäåðæàâøåé ïîíèæåííóþ êîíöåíòðàöèþ L-ãëóòàìèíà (êîíå÷íà 
êîíöåíòðàöè : 2 ìÌ) è 10%-íóþ äèàëèçîâàííóþ ôåòàëüíóþ òåë ÷üþ ñûâîðîòêó îò ôèðìû
Gibro BRL (Áàçåëü, Øâåéöàðè ). Ñåëåêöèþ ïðîâîäèëè â ïðèñóòñòâèè G-418 (êîíå÷íà 
êîíöåíòðàöè  1000 ìêë/ìë). Êëîíû èäåíòèôèöèðîâàëè ïî ìåòîäó îáðàòíîé òðàíñêðèïöèè 5
ìêã îáùåé ÐÍÊ ñ ïîñëåäóþùåé ñòàäèåé ÏÍÐ, èñïîëüçó  ñïåöèôè÷åñêèå ïðàéìåðû
ðåöåïòîðà mGluz 5�-atcactgcttgggtttctggcactg-3� è 5�-agcatcactgtgggtggcataggagc-3� â
60 ìÌ Òðèñ HCl (ïðè ðÍ 10), 15 ìÌ (NH4)2SO4, 2 ìÌ MgCl2 â ïðèñóòñòâèè 25 åä/ìë Tag
ïîëèìåðàçû. Ðåàêöèþ ÏÖÐ ïðîâîäèëè â ðåæèìå 30 öèêëîâ îòæèãà ïðè 60° Ñ â òå÷åíèå 1
ìèí, óäëèíåíè  ïðè 72° Ñ â òå÷åíèå 30 ñ è äåíàòóðàöèè ïðè 95° Ñ â òå÷åíèå 1 ìèí.

Ïðèãîòîâëåíèå ìåìáðàí
Êëåòêè, êóëüòèâèðîâàííûå òàê, êàê îïèñàíî âûøå, ñîáèðàëè è ïðîìûâàëè òðè ðàçà

õîëîäíûì ôèçèîëîãè÷åñêèì ðàñòâîðîì ñ ôîñôàòíûì áóôåðîì è çàìîðàæèâàëè
ïðè -80° Ñ. Îñàäîê ðåñóñïåíäèðîâàëè â õîëîäíîì 20 ìÌ HEPES-NaOH áóôåðå,
ñîäåðæàâøåì 10 ìÌ EDTA (ïðè ðÍ 7,4), è ãîìîãåíèçèðîâàëè ñ ïîëèòðîíîì (ôèðìà
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Kinematica, AG, Littau, Øâåéöàðè ) â òå÷åíèå 10 ñ ïðè 10000 îá/ìèí. Ïîñëå
öåíòðèôóãèðîâàíè  â òå÷åíèå 30 ìèí ïðè 4° Ñ, îñàäîê ïðîìûâàëè îäèí ðàç òåì æå
áóôåðîì, îäèí ðàç õîëîäíûì 20 ìÌ HEPES-NaOH áóôåðîì, âêëþ÷àâøåì 0,1 ìÌ EDTA
(ïðè ðÍ 7,4). Ñîäåðæàíèå áåëêîâ îïðåäåë ëè, ïðèìåí   ìåòîä Ïèðñà (ôèðìà Socochim,
Ëîçàííà, Øâåéöàðè ), èñïîëüçó  â êà÷åñòâå ñòàíäàðòà áû÷èé ñûâîðîòî÷íûé àëüáóìèí.

Ñâ çûâàíèå [3H]-LY354740
Ïîñëå îòòàèâàíè  ìåìáðàíû ðåñóñïåíäèðîâàëè â õîëîäíîì 50 ìÌ Òðèñ-ÍÑl áóôåðå,

ñîäåðæàâøåì 2 ìÌ MgCl2 è 2 ìÌ ÑàÑl3 (ïðè ðÍ 7) (áóôåð äë  ñâ çûâàíè ). Êîíå÷íà 
êîíöåíòðàöè  ìåìáðàí â îïûòå ñîñòàâë ëà 25 ìêã áåëêà/ìë. Îïûòû ïî èíãèáèðîâàíèþ
âûïîëí ëè ñ ìåìáðàíàìè, èíêóáèðîâàííûìè ñ 10 íÌ [3H]-LY354740 â òå÷åíèå 1 ÷ ïðè
êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â ïðèñóòñòâèè òåñòèðóåìûõ ñîåäèíåíèé ðàçëè÷íûõ êîíöåíòðàöèé.
Ïîñëå èíêóáèðîâàíè  ìåìáðàíû îòôèëüòðîâûâàëè íà ñòåêë ííûõ âîëîêíèñòûõ ôèëüòðàõ
Whatmann GF/C è ïðîìûâàëè 5 ðàç õîëîäíûì áóôåðîì äë  ñâ çûâàíè . Íåñïåöèôè÷åñêîå
ñâ çûâàíèå îïðåäåë ëè â ïðèñóòñòâèè 10 ìêÌ DCG IV (TOCRIS ¹0975). Ïîñëå ïåðåíîñà
ôèëüòðîâ â ïëàñòèêîâûå ïðîáèðêè, ñîäåðæàâøèå 10 ìë Ultima-gold ñöèíöèëëèðóþùåé
æèäêîñòè (Packard, Öþðèõ, Øâåéöàðè ), ðàäèîàêòèâíîñòü îïðåäåë ëè ïî ìåòîäó
æèäêîñòíîé ñöèíöèëë öèè â ñ÷åò÷èêå Tri-Carb 2500 TR (Packard, Öþðèõ, Øâåéöàðè ).

Äàííûå àíàëèçà
Êðèâûå èíãèáèðîâàíè  îáðàáàòûâàëè ñ èñïîëüçîâàíèåì ÷åòûðåõ ïàðàìåòðîâ

ëîãèñòè÷åñêîãî óðàâíåíè , ïîëó÷à  çíà÷åíè  ÈÊ50 è êîýôôèöèåíòû Õèëëà.
ÏÐÈÌÅÐÛ
Îáùèé ìåòîä À (ñõåìà ñèíòåçà D)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû èç 4-

èîä-2-íèòðîàíèëèíîâ.
Ìåòîä à
Â 4,1 ìë ðàñòâîðà äèôîñãåíà (34,1 ììîëü) â 40 ìë EtOAc ïðè 0° Ñ äîáàâë ëè ðàñòâîð 4-

éîä-2-íèòðîàíèëèíà (45,5 ììîëü) â 200-500 ìë EtOAc è ñìåñü êèï òèëè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 18 ÷. Ïîä âàêóóìîì óäàë ëè ðàñòâîðèòåëü, â ðåçóëüòàòå ÷åãî
îñòàâàëîñü êîðè÷íåâîå òâåðäîå âåùåñòâî, êîòîðîå ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ 200 ìë ãîð ÷åãî
ãåêñàíà. Ýòîò òâåðäûé ìàòåðèàë îòôèëüòðîâûâàëè è ôèëüòðàò êîíöåíòðèðîâàëè ïîä
ïîíèæåííûì äàâëåíèåì, â ðåçóëüòàòå ÷åãî â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà îñòàâàëñ 
÷èñòûé 4-èîä-2-íèòðîôåíèëèçîöèàíàò. Ýòîò ìàòåðèàë êèï òèëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì
â ñìåñè èçáûòêà òðåò-ÂuÎÍ â ÑÍ2Ñl2 â òå÷åíèå 2,5 ÷. Â ðåçóëüòàòå óäàëåíè 
ðàñòâîðèòåë  îñòàâàëîñü îðàíæåâîå òâåðäîå âåùåñòâî, êîòîðîå î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé
â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/ÅtOÀñ, ïîëó÷à  â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà òðåò-áóòèëîâûé ýôèð (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.

Ìåòîä á
Â ñìåñü 4-èîä-2-íèòðîàíèëèíà (142 ììîëü) è 55,5 ã êàðáîíàòà öåçè  (170 ììîëü) â 740

ìë 2-áóòàíîíà ïî êàïë ì äîáàâë ëè ðàñòâîð 37,8 ã ÂÎÑ2Î (173 ììîëü) â 170 ìë 2-
áóòàíîíà è îáðàçîâàâøóþñ  ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 52° Ñ â òå÷åíèå 26 ÷. Ïîä
âàêóóìîì óäàë ëè ðàñòâîðèòåëü, îñòàòîê îáðàáàòûâàëè ñìåñüþ 240 ìë Í2Î è 240 ìë
ÌåÎÍ è ýêñòðàãèðîâàëè ãåêñàíîì (3 ïîðöèè ïî 500 ìë). Îáúåäèíåííûé ãåêñàíîâûé ñëîé
ïðîìûâàëè ðàññîëîì (200 ìë) è âñå âîäíûå ñëîè ïîâòîðíî ýêñòðàãèðîâàëè ãåêñàíîì (300
ìë). Âñå îáúåäèíåííûå ãåêñàíîâûå ñëîè ñóøèëè íàä MgSO4, ôèëüòðîâàëè è ïîä âàêóóìîì
óäàë ëè ðàñòâîðèòåëü ñ ïîëó÷åíèåì îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà, êîòîðîå î÷èùàëè
õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/EtOAc, ïîëó÷à  â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà òðåò-áóòèëîâûé ýôèð (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû.

Ìåòîä â
Â ðàñòâîð 4-èîä-2-íèòðîàíèëèíà (550 ììîëü) è 1,22 ã ÄÌÀÏ (N,N-

äèìåòèëàìèíîïðîïèëàìèí) (10 ììîëü) â 1000 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ â òå÷åíèå 70 ìèí ïî
êàïë ì äîáàâë ëè ðàñòâîð 246 ã ÂÎÑ2Î (1128 ììîëü) â 500 ìë ÒÃÔ è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàëè ïðè 23° Ñ â òå÷åíèå 75 ìèí. Âñþ ñìåñü âûïàðèâàëè äîñóõà è ñóøèëè ïîä
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âûñîêèì âàêóóìîì, â ðåçóëüòàòå ÷åãî îñòàâàëîñü 253,59 ã òåìíî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà. Ýòîò ìàòåðèàë ðàñòâîð ëè â 1100 ìë ÄÕÌ, îõëàæäàëè äî 0° Ñ è ïî êàïë ì
äîáàâë ëè 84 ìë ÒÔÊ (1100 ììîëü). Ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 0° Ñ â òå÷åíèå 2 ÷,
âûëèâàëè â îõëàæäåííûé ëüäîì íàñûùåííûé ðàñòâîð NàÍÑÎ3, ýêñòðàãèðîâàëè ÄÕÌ,
ïðîìûâàëè ðàññîëîì è ñóøèëè íàä MgSO4. Â ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïîä
âàêóóìîì îñòàâàëîñü òåìíî-êîðè÷íåâîå òâåðäîå âåùåñòâî (199,71 ã), êîòîðîå ïîìåùàëè íà
ñèëèêàãåëü è î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì
ãåêñàíà/EtOAc, ïîëó÷à  â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà òðåò-áóòèëîâûé ýôèð (4-èîä-2-
íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.

Ïðèìåð À1
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Èçîöèàíàò ãîòîâèëè èç 12,0 ã 4-èîä-2-íèòðîàíèëèíà (45,5 ììîëü; ïîëó÷åí èç 2-

íèòðîàûèëèíà â ñîîòâåòñòâèè ñ ðàáîòîé Wilson, J. Gerald; Hunt, Frederick C.
Aust.J.Chem. 1983, 36, 2317-25; CAS-No. [20691-72-9]) ðåàêöèåé ñ 4,1 ìë äèôîñãåíà
(34,1 ììîëü) â 250 ìë EtOAc ñ ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé 12 ìë òðåò-ÂuÎÍ â 60 ìë
ÑÍ 2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì À (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå 8,23 ã æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (âûõîä: 82%).

MS (EI) 390 (Ì+); tïë: 92-94° C.
Ïðèìåð À2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-èçîïðîïèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 4-èçîïðîïèë-2-íèòðîàíèëèíà (CAS-No. [63649-64-9]) ðåàêöèåé ñ ÂÎÑ2Î è

êàòàëèòè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ÄÌÀÏ â ÒÃÔ ñ ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì À (ìåòîä â). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà
(14,1 ã).

MS (EI) 280 (Ì+).
Ïðèìåð A3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-öèêëîïðîïèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 4-öèêëîïðîïèë-2-íèòðîôåíèëàìèíà, ïîëó÷åííîãî íèòðîâàíèåì N-(4-

öèêëîïðîïèëôåíèë)àöåòàìèäà 65%-íîé ÍNO3 â Àñ2Î è ïîñëåäóþùèì îìûëåíèåì 6í. NaOH
ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â äèîêñàíå (CAS-No. [63649-64-9]), ðåàêöèåé ñ
ÂÎÑ2Î è êàòàëèòè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ÄÌÀÏ â ÒÃÔ ñ ïîñëåäóþùåé
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì À (ìåòîä â). Ïîëó÷àëè â âèäå
2,33 ã îðàíæåâîé æèäêîñòè.

MS (EI) 278 (Ì+).
Îáùèé ìåòîä Â (ñõåìà ñèíòåçà Ñ)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-àðèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

ïð ìîé ðåàêöèåé ñî÷åòàíè  ïî Ñóçóêè òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-èîä-2-
íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ñ àðèëáîðîíîâûìè êèñëîòàìè.

Ñìåñü òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (3,0 ììîëü),
àðèëáîðîíîâîé êèñëîòû (4,5 ììîëü) è ÐdÑl2(ÐÐh3)2 (2 ìîë.%) êèï òèëè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â 25 ìë 1,4-äèîêñàíà è 7,5 ìë 2 Ì ðàñòâîðà Nà3ÑÎ3 [èëè, ïî äðóãîìó
âàðèàíòó, ñ 7,5 ìë 1 Ì ðàñòâîðà NaHCO3, LiCl (6,0 ììîëü) è (Ðh3Ð)4Ðd (3 ìîë.%) â 30 ìë
ÄÌÝ (äèìåòèëîâûé ýôèð); òàêæå âîçìîæíî ñ Åt3N (9,0 ììîëü), Pd(OAc)2 (3 ìîë.%),
ÐÐh 3 (6 ìîë.%) â 10 ìë ÄÌÔ ïðè 100° Ñ] äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé
õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó ïðåâðàùåíè  éîäèäà. Ñìåñü ïåðåíîñèëè â
îòäåëüíóþ âîðîíêó, äîáàâë ëè 25 ìë Í2Î è ïðîäóêò ýêñòðàãèðîâàëè äèýòèëîâûì ýôèðîì
èëè ÅtOÀñ (3 ïîðöèè ïî 30 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàëè ðàññîëîì (50
ìë) è ñóøèëè íàä Na2SO4. Â ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  îñòàâàëñ  êîðè÷íåâûé
îñòàòîê, êîòîðûé î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì
öèêëîãåêñàíà/äèýòèëîâîãî ýôèðà èëè öèêëîãåêñàíà/ÅtOÀñ, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð Â1
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
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Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
(ïðèìåð À1) è 4-ìåòîêñèôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (637 ìã).

MS (ISN) 343 [(Ì-Í)-]; tïë: 107-109° Ñ.
Ïðèìåð Â2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-òèîôåí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 3-òèîôåíáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â
âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (326 ìã).

MS (ISN) 319 [(Ì-Í)-].
Ïðèìåð Â3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-ôóðàí-2-èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è ôóðàí-2-áîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â
âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (282 ìã).

MS (EI) 304 (Ì+); tïë: 169-172° C.
Ïðèìåð Â4
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ýòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 4-ýòèëáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (689 ìã).

MS (EI) 343 [(M+H)+]; tïë: 94-99° C.
Ïðèìåð Â5
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 994 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (2,73 ììîëü) è 576 ìã ôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû (3,00 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè
ñ îáùèì ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â âèäå  ðêî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (800 ìã).

MS(EI)314(M+);tïë: 119-121° Ñ.
Ïðèìåð Â6
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-ôóðàí-3-èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è ôóðàí-3-áîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â
âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (855 ìã).

MS (ISP) 322 [(M+NH4)
+] è 327 [(M+Na)+]; tïë: 105-110° Ñ.

Ïðèìåð Â7
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð(4-íàôòàëèí-1 -èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 1-íàôòèëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â
âèäå æåëòîé ïåíû (1,0 ã).

MS (ISN) 363 [(Ì-Í)-]; tïë: 60-66° C.
Ïðèìåð Â8
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 3-ìåòîêñèôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (818 ìã).

MS (ISP) 345 [(Ì+Í)+], 362 [(M+NH4)+] è 367 [(M+Na)+]; tïë:104-107° C.
Ïðèìåð Â9
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-íèòðî-4�-òðèôòîðìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 4-(òðèôòîðìåòîêñè)áåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (569 ìã).

MS (ISN) 397 [(Ì-Í)-]; tïë: 145-147° C.
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Ïðèìåð Â 10
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 2-ôòîðáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,48 ã).

MS (ISN) 331 [(Ì-Í)-]; tïë: 131-133° Ñ.
Ïðèìåð Â11
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3�-ôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 3-ôòîðáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3,87 ã).

MS (ISN) 331 [(Ì-Í)-]; tïë: 93-96° C.
Ïðèìåð Â 12
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 4-ôòîðáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,08 ã).

MS (ISN) 331 [(Ì-Í)-]; tïë: 155-167° C.
Ïðèìåð Â13
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-2�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 4-ôòîð-2-ìåòèëáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû [CAS-No. 139911-29-8; ïîëó÷åí èç
2-áðîì-5-ôòîðòîëóîëà ðåàêöèåé ñ í-BuLi ïðè -78° Ñ ñ ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé Â(ÎÌå)3 è
ïîñëåäóþùèì ãèäðîëèçîì] â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (1,71 ã),

MS (EI) 346 (Ì+),
Ïðèìåð Â 14
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-2�-ìåòîêñèìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 4-ôòîð-2-ìåòîêñèìåòîêñèáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû [ïîëó÷àëè èç 1-áðîì-4-
ôòîð-2-(ìåòîêñèìåòîêñè)áåíçîëà (CAS-No. 162269-78-5) ðåàêöèåé ñ í-BuLi ïðè -78° Ñ ñ
ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé Â(ÎÌå)3 è ïîñëåäóþùèì ãèäðîëèçîì] â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,96 ã).

MS (EI) 392 (Ì+).
Ïðèìåð Â 15
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�,4�-äèôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 2,4-äèôòîðáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3,26 ã).

MS (ISN) 349 [(Ì-Í)-].
Ïðèìåð Â 16
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ôòîð-6�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 2-ôòîð-6-ìåòîêñèáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
Â. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,95 ã).

MS (ISN) 361 [(Ì-Í)-]; tïë: 65-68° C.
Ïðèìåð Â 17
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�,5�-äèôòîð-3-íèòðîäèôå íèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è 2,5-äèôòîðáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (2,85 ã).
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MS (ISN) 349 [(Ì-Í)-]; tïë: 104° Ñ.
Ïðèìåð Â 18
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-áåíçîôóðàí-2-èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) è áåíçî[b]ôóðàí-2-áîðîíîâîé êèñëîòû â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â.
Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (711 ìã).

MS (EI) 354 (M+); tïë: 175-177° C.
Ïðèìåð Â 19
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�,3�-äèôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 3,64 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (10 ììîëü) è 2,35 ã 2,3-äèôòîðáåíçîëáîðîíîâîé êèñëîòû (14,9 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Â. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3,22 ã).

MS (ISN) 349 [(Ì-Í)-]; tïë: 93° Ñ.
Îáùèé ìåòîä Ñ (ñõåìà ñèíòåçà Ñ)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-àðèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

ðåàêöèåé ñî÷åòàíè  ïî Ñóçóêè òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû ñ áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðîì è ïîñëåäóþùåé ðåàêöèåé ñ àðèëãàëîãåíèäàìè.

Ñìåñü òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (2,0 ììîëü),
áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà (2,2 ììîëü), ÊÎÀñ (6,0 ììîëü) è PdCl2(PPh3)2 (3 ìîë.%) â 25 ìë
1,4-äèîêñàíà ïåðåìåøèâàëè ïðè 100° Ñ äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé
õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó ïðåâðàùåíè  éîäèäà [ñð. Tetr.Lett. 1997, 38,
3841-3844]. Ïîñëå äîáàâëåíè  àðèëãàëîãåíèäà (4,0 ììîëü), ÐdÑl2(ÐÐh3)2 (3 ìîë.%) è 7,5
ìë 2 Ì ðàñòâîðà Na2CO3 ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 100° Ñ äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå
òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó ïðåâðàùåíè  ïðîìåæóòî÷íîãî
áîðîíîâîãî ýôèðà. Ñìåñü ïåðåíîñèëè â îòäåëüíóþ âîðîíêó, äîáàâë ëè 30 ìë Í2Î è
ïðîäóêò ýêñòðàãèðîâàëè äèýòèëîâûì ýôèðîì èëè EtOAC (3 ïîðöèè ïî 50 ìë).
Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàëè ðàññîëîì (100 ìë) è ñóøèëè íàä Na2SO4. Â
ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  îñòàâàëñ  êîðè÷íåâûé îñòàòîê, êîòîðûé î÷èùàëè
õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì öèêëîãåêñàíà/äèýòèëîâîãî
ýôèðà èëè öèêëîãåêñàíà/ÅtOÀÑ, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð Ñ1
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 2-èîäàíèçîëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (735 ìã). MS (EI) 344 (M+).

Ïðèìåð Ñ2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-õëîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 1-õëîð-4-èîäáåíçîëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (779 ìã).

MS (ISN) 347 [(Ì-Í)-]; tïë: 150-155° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Ñ3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-òèîôåí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 2-èîäòèîôåíà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (91 ìã).

MS (ISN)319 [(M-H)-].
Ïðèìåð Ñ4
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 4-èîäòîëóîëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (542 ìã).
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MS (ISP) 346 [(M+NH4)
+] è 367 [(Ì+Na)+]; tïë: 105-108° Ñ.

Ïðèìåð Ñ5
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 2-áðîìïèðèäèíà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (407 ìã).

MS (ISP) 316 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ñ6
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 3-èîäòîëóîëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (524 ìã).

MS (ISP) 346 (Ì+) è 674 [(2M+NH4)
+]; tïë: 83-85° C.

Ïðèìåð Ñ7
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3�,4�-äèõëîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 3,4-äèõëîðèîäáåíçîëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (540 ìã).

MS (EI) 382 (M+).
Ïðèìåð Ñ8
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-õëîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 1-õëîð-2-èîäáåíçîëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (886 ìã).

MS (ISN) 347 [(Ì-Í)-].
Ïðèìåð Ñ9
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 2-èîäòîëóîëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (755 ìã).

MS (ISN) 327 [(Ì-Í)+-].
Ïðèìåð Ñ10
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 3-áðîìïèðèäèíà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (587 ìã).

MS (ISP) 316 [(Ì+Í)+]; tïë: 107-109° C.
Ïðèìåð Ñ11
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-4-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 4-áðîìïèðèäèíà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (379 ìã).

MS (ISP) 316 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ñ 12
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3��-íèòðî-[1,1�;4�,1��]òåðôåíèë-4��-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 4-áðîìäèôåíèëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,29 ã).

MS (EI) 390 (Ì+).
Ïðèìåð Ñ 13
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-öèàíî-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
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(ïðèìåð À1), áèñ(ïèíàêîëàòî)äèáîðà è 4-áðîìáåíçîíèòðèëà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,38 ã).

MS (ISN) 338 [(Ì-Í)-].
Îáùèé ìåòîä D (ñõåìà ñèíòåçà Ñ)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-àðîèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

êàðáîíèëèðîâàíèåì â ðåçóëüòàòå ðåàêöèè ñî÷åòàíè  ïî Ñóçóêè òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-
èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ñ àðèëáîðîíîâûìè êèñëîòàìè

Ñìåñü òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (1,0 ììîëü),
àðèëáîðîíîâîé êèñëîòû (1,1 ììîëü), Ê2ÑÎ3 (3,0 ììîëü) è PdCl2(PPh3)2 (3 ìîë.%) â 6 ìë
àíèçîëà ïåðåìåøèâàëè ïðè 80° Ñ â àòìîñôåðå ÑÎ äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé
õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó ïðåâðàùåíè  éîäèäà [ñð. Tetr.Lett. 1993, 34,
7595-7598]. Ñìåñü ïåðåíîñèëè â îòäåëüíóþ âîðîíêó, äîáàâë ëè 30 ìë Í2Î è ïðîäóêò
ýêñòðàãèðîâàëè EtOAc (2 ïîðöèè ïî 100 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàëè
ðàññîëîì (50 ìë) è ñóøèëè íàä Na2SO4. Â ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  îñòàâàëñ 
æåëòûé îñòàòîê, êîòîðûé î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ
èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/ÅtOÀñ, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð D1
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-áåíçîèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 364 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (1,0 ììîëü) è 134 ìã ôåíèëáîðîíîâîé êèñëîòû (1,1 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì D. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (242 ìã).

MS (EI) 342 (M+).
Ïðèìåð D2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-òðèáóòèëñòàííàíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ðàñòâîð 3,64 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (10 ììîëü), 7,5 ìë ãåêñàáóòèëäèñòàííàíà (15 ììîëü) è 116 ìã (Ph3P)4Pd (0,1
ììîëü) â 20 ìë òîëóîëà âûäåðæèâàëè ïðè 60° Ñ â òå÷åíèå 5 äíåé [ñð.
Bull.Chem.Soc.Jpn. 1983, 56, 3855-3856]. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ðàçáàâë ëè 150 ìë òîëóîëà,
ïðîìûâàëè âîäíûì ðàñòâîðîì KF (2 ïîðöèè ïî 50 ìë), ðàññîëîì è ñóøèëè íàä MgSO4. Â
ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïîä âàêóóìîì â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà îñòàâàëîñü
âåùåñòâî, êîòîðîå î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì
ãåêñàíà/äèýòèëîâîãî ýôèðà â ñîîòíîøåíèè 49:1, ïîëó÷à  â âèäå æåëòîé æèäêîñòè 3,8 ã
òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-òðèáóòèëñòàííàíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (âûõîä
72%).

MS (EI) 467, 469, 471 [âñå (Ì-áóòèë)+].
Îáùèé ìåòîä Å (ñõåìà ñèíòåçà Ñ)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-àðèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû èëè

òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-{àëêåíèë-, öèêëîàëêåíèë- èëè ãåòåðîöèêëîàëêåíèë}-2-
íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ðåàêöèåé ñî÷åòàíè  ïî Ñòèëëó òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà
(2-íèòðî-4-òðèáóòèëñòàííàíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ñ àðèëãàëîãåíèäàìè èëè
âèíèëòðèôëàòàìè èëè ðåàêöèåé ñî÷åòàíè  ïî Ñòèëëó òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-
íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ñ òðèàëêèëàðèëñòàííàíàìè.

Ñìåñü 525 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-òðèáóòèëñòàííàíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð D2) (1,0 ììîëü), àðèëãàëîãåíèäà èëè âèíèëòðèôëàòà (0,95-6,0 ììîëü),
126 ìã áåçâîäíîãî Lid (3,0 ììîëü) è Ðd(ÐÐh3)4 (5 ìîë.%) â 3 ìë ÄÌÝ ïåðåìåøèâàëè ïðè
100 ° Ñ â àðãîíîâîé àòìîñôåðå äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå
óêàçûâàëè íà ïîëíûé ðàñõîä ñòàííàíà. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàëè äî 23° Ñ,
ïåðåìåøèâàëè ñ íàñûùåííûì âîäíûì ðàñòâîðîì KF (5 ìë) â òå÷åíèå 45 ìèí, ôèëüòðîâàëè
÷åðåç áðîóíìèëëåðèò, ïðîìûâàëè äèýòèëîâûì ýôèðîì è ôèëüòðàò ñóøèëè íàä MgSO4. Â
ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  ïîä âàêóóìîì â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà îñòàâàëîñü
âåùåñòâî, êîòîðîå î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì
ãåêñàíà/EtOAc, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð Å1
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òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-(4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìè íî-3-íèòðîôåíèë)-3,6-äèãèäðî-2Í-
ïèðèäèí-1 -êàðáîíîâîé êèñëîòû.

Ãîòîâèëè èç 3,18 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-
òðèáóòèëñòàííàíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð D2) (6,06 ììîëü) è 1,99 ã òðåò-
áóòèëîâîãî ýôèðà 4-òðèôòîðìåòèëñóëüôîíèëîêñè-3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé
êèñëîòû (6,0 ììîëü) [ïîëó÷åí èç ÂÎÑ-4-ïèïåðèäîíà îáðàáîòêîé ÄÀË (äèèçîïðîïèëàìèä
ëèòè ) â ÒÃÔ ïðè -78° Ñ ñ ïîñëåäóþùåé ðåàêöèåé ñ N-
ôåíèëáèñ(òðèôòîðìåòàíñóëüôîíèìèäîì) ñîãëàñíî ðàáîòå Wustrow è äð. â Synthesis 1991,
1993] â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Å. Ïîëó÷àëè 1,304 ã â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (âûõîä: 52%).

MS (ISP) 420 [(Ì+Í)+], 442 [(M+Na)+] è 458 [(Ì+Ê)+]; tïë: 85-87° Ñ.
Ïðèìåð Å2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-òèàçîë-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 1,0 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-

òðèáóòèëñòàííàíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð D2) (1,9 ììîëü) è 0,56 ìë 2-
áðîìòèàçîëà (6,27 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Å. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (160 ìã).

MS (EI) 321 (Ì+).
Ïðèìåð Å3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-íèòðîôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 728 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (2,0 ììîëü) è 766 ìã 2-(ôåíèëìåòîêñè)-5-(òðèìåòèëñòàííèë)ïèðèäèíà (2,2
ììîëü) [CAS-No. [188881-22-3], WO 9709311] â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Å. Ïîëó÷àëè
â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (876 ìã).

MS (ISP) 422 [(M+H)+];tïë: 119-122° C.
Îáùèé ìåòîä F (ñõåìà ñèíòåçà Å)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-àëêèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

ðåàêöèåé ñî÷åòàíè  ïî Sonogashira òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-èîä-2-
íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ñ àöåòèëåíîâûìè ñîåäèíåíè ìè, à òàêæå ðåàêöèåé
ñî÷åòàíè  ïî Sonogashira òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû ñ àðèëãàëîãåíèäàìè è ðåàêöèåé ñî÷åòàíè  ïî Sonogashira 8-èîä-4-àðèë-1,3-
äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíîâ ñ àöåòèëåíîâûìè ñîåäèíåíè ìè.

Ñìåñü ãàëîãåíèäà (3,0-4,5 ììîëü), àöåòèëåíîâîãî ñîåäèíåíè  (3,0-4,5 ììîëü), Åt3N
(13,5 ììîëü), ÐdÑl2(ÐÐh3)2 (5 ìîë.%) è ÐÐh3 (2,5 ìîë.%) â 12 ìë ÒÃÔ [ñ î÷åíü
íåðàñòâîðèìûì ìàòåðèàëîì-ÄÌÔ (äî 12 ìë), êîòîðûé ìîæíî áûëî áû äîáàâèòü]
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 20 ìèí ïðè 23° Ñ ïðè îäíîâðåìåííîì áàðáîòèðîâàíèè àðãîíà.
Äîáàâë ëè Cul (1,2 ìîë.%) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàëè ïðè 60° Ñ â àðãîíîâîé
àòìîñôåðå äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó
ïðåâðàùåíè  ìåíüøåãî êîìïîíåíòà [ñð. J.Org.Chem. 1998, 63, 8551]. Ñìåñü ïåðåíîñèëè â
îòäåëüíóþ âîðîíêó, äîáàâë ëè 50 ìë 5%-íîé ëèìîííîé êèñëîòû è ïðîäóêò ýêñòðàãèðîâàëè
EtOAc (2 ïîðöèè ïî 100 ìë). Îáúåäèíåííûå îðãàíè÷åñêèå ñëîè ïðîìûâàëè íàñûùåííûì
ðàñòâîðîì NaHCO3 (50 ìë) è ðàññîëîì (50 ìë) ñ ïîñëåäóþùåé ñóøêîé íàä MgSO4. Â
ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  îñòàâàëñ  æåëòûé îñòàòîê, êîòîðûé î÷èùàëè
õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/ÅtOÀñ è/èëè ðàñòèðàëè
â ïîðîøîê ñ ãåêñàíîì èëè âîäíûì EtOH, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð F1
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-òðèìåòèëñèëàíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 3,64 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (10 ììîëü) è 4,2 ìë òðèìåòèëñèëèëàöåòèëåíà (30 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå çåëåíîãî ìàñëà (3,6 ã).

MS (EI) 334 (Ì+).
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Ïðèìåð F2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Â ðàñòâîð 3,54 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-

òðèìåòèëñèëàíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F1) (10,6 ììîëü) â 10 ìë
ÌåÎÍ è 20 ìë ÒÃÔ ïðè 0° Ñ äîáàâë ëè 13 ìë 1í. NaOH è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàëè ïðè
23° Ñ â òå÷åíèå 30 ìèí. Âûëèâàëè â õîëîäíóþ 5%-íóþ ëèìîííóþ êèñëîòó, ýêñòðàãèðîâàëè
300 ìë EtOAc, ïðîìûâàëè íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NàÍÑÎ3 è ðàññîëîì, ñóøèëè íàä
MgSO 4. Â ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ïîä âàêóóìîì ðàñòâîðèòåë  â âèäå   òåìíî-êîðè÷íåâîãî
ìàñëà îñòàâàëîñü âåùåñòâî, êîòîðîå î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ
èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/ÅtOÀñ â ñîîòíîøåíèè 19:1. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (2,4 ã).

MS (EI) 262 (Ì+); tïë: 102° C.
Ïðèìåð F3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 5,64 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(15 ììîëü) è 2,47 ìë ôåíèëàöåòèëåíà (22,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (4,96 ã).

MS (EI) 338 (Ì+); mp 146-148° C.
Ïðèìåð F4
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-ï-òîëèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 728 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (2,0 ììîëü) è 349 ìã 4-òîëèëàöåòèëåíà (3,0 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (632 ìã).

MS (EI) 352 (Ì+); tïë: 164-165° C.
Ïðèìåð F5
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(2-õëîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 1,82 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (5,0 ììîëü) è 1,02 ã 2-õëîðôåíèëàöåòèëåíà (7,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,8 ã).

MS (ISN) 371 [(Ì-Í)-] è 373 [(Ì+2-Í)-]; tïë: 152-155° C.
Ïðèìåð F6
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(4-õëîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 728 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (2,0 ììîëü) è 416 ìã 4-õëîðôåíèëàöåòèëåíà (3,0 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (658 ìã).

MS (EI) 372 (Ì+) è 374 [(Ì+2)+]; tïë: 213-218° Ñ.
Ïðèìåð F7
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-òèàçîë-2-èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 262 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð F2) (1,00 ììîëü) è 0,14 ìë 2-áðîìòèàçîëà (1,50 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè
ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (215 ìã).

MS (ISN) 344 [(Ì-Í)-]; tïë: 137° C.
Ïðèìåð F8
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-2-èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 262 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð F2) (1,0 ììîëü) è 0,15 ìë 2-áðîìïèðèäèíà (1,6 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (293 ìã).

MS (ISP) 340 [(Ì+Í)+]; tïë: 142-144° Ñ.
Ïðèìåð F9
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 525 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð F2) (2,0 ììîëü) è 0,35 ìë 1-ôòîð-4-èîäáåíçîëà (3 ììîëü) â
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ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (793 ìã).
MS (ISN) 355 [(Ì-Í)-]; tïë: 157-158° Ñ.
Ïðèìåð F10
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 525 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð F2) (2,0 ììîëü) è 0,35 ìë 2-ôòîð-1-èîäáåíçîëà (3 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (759 ìã).

MS (ISN) 355 [(Ì-Í)-]; tïë: 140-142° Ñ.
Ïðèìåð F11
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-(2,4-äèôòîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 525 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð F2) (2,0 ììîëü) è 0,36 ìë 2,4-äèôòîð-1-èîäáåíçîëà (3 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (807 ìã).

MS (ISN) 373 [(Ì-Í)-]; tïë: 134-136° Ñ.
Ïðèìåð F12
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-íèòðî-4-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 701 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ýòèíèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð F2) (2,67 ììîëü) è 1,0 ã 1-èîä-4-(òðèôòîðìåòîêñè)áåíçîëà (3,47 ììîëü)
â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,10 ã).

MS (ISN) 421 [(Ì-Í)-]; tïë: 129-131° C.
Îáùèé ìåòîä G (ñõåìà ñèíòåçà Å)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (2-àìèíîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

âîññòàíîâëåíèåì òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû, à òàêæå
ïîëó÷åíèå 4-àðèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíîâ âîññòàíîâëåíèåì è
ñîïóòñòâóþùåé öèêëèçàöèåé 3-àðèë-N-(2-íèòðîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíàìèäîâ. Ìåòîä à:
êàòàëèòè÷åñêà  ãèäðîãåíèçàöè  Ñìåñü íèòðîñîåäèíåíè  (1,0 ììîëü) â ÌåÎÍ èëè EtOH è
ÒÃÔ (â ñîîòíîøåíèè îò 1:1 äî 1:9, ïðèìåðíî 20 ìë) è 20 ìã 10%-íîãî ïàëëàäè  íà óãëå
èëè 20 ìã Ni Ðåíå  èíòåíñèâíî ïåðåìåøèâàëè ïðè 23° Ñ â âîäîðîäíîé àòìîñôåðå äî òåõ
ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó ïðåâðàùåíè .
Êàòàëèçàòîð îòôèëüòðîâûâàëè, òùàòåëüíî ïðîìûâàëè ÌåÎÍ èëè EtOH è ÒÃÔ (â
ñîîòíîøåíèè 1:1), ïîä âàêóóìîì óäàë ëè ðàñòâîðèòåëü, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå, êîòîðîå áûëî, â îáùåì, äîñòàòî÷íî ÷èñòûì äë  äàëüíåéøèõ ïðåâðàùåíèé.

Ìåòîä á: âîññòàíîâëåíèå ñ èñïîëüçîâàíèåì SnCl2⋅ 2H2O Ñìåñü íèòðîñîåäèíåíè  (1,0
ììîëü) è SnÑl2⋅ 2Í2Î (5,0 ììîëü) â 30 ìë EtOH ïåðåìåøèâàëè ïðè 70-80° Ñ â àðãîíîâîé
àòìîñôåðå äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó
ïðåâðàùåíè  [ñð. Tetr.Lett. 1984, 25, 839]. Äîáàâëåíèåì íàñûùåííîãî ðàñòâîðà
NaHCO 3 pH ðåàêöèîííîé ñìåñè äîâîäèëè äî 8 è ýêñòðàãèðîâàëè EtOAc (2 ïîðöèè ïî 100
ìë). Îáúåäèíåííûé îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïðîìûâàëè ðàññîëîì è ñóøèëè íàä Na2SO4. Â
ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë  îñòàâàëîñü æåëòîå òâåðäîå âåùåñòâî, êîòîðîå (ïðè
íåîáõîäèìîñòè) ìîãëî áûòü î÷èùåíî õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå.

Ìåòîä â: âîññòàíîâëåíèå ñ èñïîëüçîâàíèåì Zn è NÍ4Ñl Â ñìåñü íèòðîñîåäèíåíè  (1,0
ììîëü) è EtOH/ÒÃÔ/íàñûùåííîãî ðàñòâîðà NH4Cl (â ñîîòíîøåíèè 1:1:1, 30 ìë) äîáàâë ëè
öèíêîâîé ïûëè (3,0 ììîëü) è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 70° Ñ â àðãîíîâîé àòìîñôåðå äî
òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó ïðåâðàùåíè .
Âîäíà  îáðàáîòêà êàê óêàçàíî â îïèñàíèè ìåòîäà á.

Ìåòîä ã: âîññòàíîâëåíèå ñ èñïîëüçîâàíèåì Fe è ÍÎÀñ Â ñìåñü íèòðîñîåäèíåíè  (1,0
ììîëü) â ÒÃÔ/Í2Î (â ñîîòíîøåíèè 4:1, 10-50 ìë) äîáàâë ëè ïîðîøêîîáðàçíîãî Fe (6,0
ììîëü), à çàòåì ÍÎÀñ (10-12 êàïåëü) è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 70° Ñ â àðãîíîâîé
àòìîñôåðå äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíîòó
ïðåâðàùåíè . Âîäíà  îáðàáîòêà, êàê óêàçàíî â îïèñàíèè ìåòîäà á.

Ñòðàíèöà: 23
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Ïðèìåð G1
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-èîäôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 2,18 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èîä-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À1) (6,0 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì 6,77 ã SnCl2⋅ 2H2O (30 ììîëü)
â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (2,0 ã).

MS (EI) 334 (Ì+); tïë: 127-130° C.
Ïðèìåð G2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 403 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð F3) (1,19 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì 1,34 ã SnCl2⋅ H2O
(5,96 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (237 ìã).

MS (ISP) 309 [(Ì+Í)+]; tïë: 177-178° Ñ.
Ïðèìåð G3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ï-òîëèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 640 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-ï-

òîëèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F4) (1,82 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ
èñïîëüçîâàíèåì 2,0 ã SnCl2⋅ H2O (9,1 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä
á). Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (569 ìã).

MS (ISP) 323 [(Ì+Í)+]; tïë: 175° C.
Ïðèìåð G4
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(2-õëîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 1,61 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-(2-õëîðôåíèëýòèíèë)-2-

íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F5) (4,3 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ
èñïîëüçîâàíèåì 5,3 ã SnCl2⋅ H2O (23,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä
á). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,1 ã).

MS (EI) 342 (Ì+) è 344 [(Ì+2)+]; tïë: 120-122° Ñ.
Ïðèìåð G5
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â1) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (77 ìã).

MS (ISP) 315 [(Ì+Í)+] è 337 [(M+Na)+].
Ïðèìåð G6
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-òèîôåí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-òèîôåí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â2) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (278 ìã).

MS (ISP) 291 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð G7
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ôóðàí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ôóðàí-2-èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð Â3) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñåðîãî ïîðîøêà (212 ìã).

MS (EI) 274 (Ì+).
Ïðèìåð G8
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-ýòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ýòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â4) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (311 ìã).

MS (ISP) 313 [(Ì+Í)+] è 335 [(M+Na)+].
Ñòðàíèöà: 24
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Ïðèìåð G9
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 100 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð Â5) (0,32 ììîëü) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ èñïîëüçîâàíèåì Pd/C â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(85 ìã).

MS (ISP) 285 [(Ì+Í)+]; tïë: 137° Ñ.
Ïðèìåð G10
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-2�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ1) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (169 ìã).

MS (ISP) 315 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð G11
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ôóðàí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-ôóðàí-3-èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð Â6) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. (744 ìã).

MS (ISP) 275 [(Ì+Í)+] è 297 [(M+Na)+]; tïë: 158-161° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð G12
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-õëîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-õëîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ2) âîññòàíîâëåíèåì ñ Zn/NH4Cl â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G
(ìåòîä â). Ïîëó÷àëè â âèäå çåëåíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (162 ìã).

MS (EI) 318 (M+).
Ïðèìåð G13
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(4-õëîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 606 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà(4-(4-õëîðôåíèëýòèíèë)-2-

íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F6) (1,63 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ
èñïîëüçîâàíèåì 1,83 ã SnÑl2⋅ 2Í2O (8,1 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä
á). Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (406 ìã).

MS (ISP) 343 [(Ì+Í)+] è 345 [(Ì+2+Í)+]; tïë: 170-173° Ñ.
Ïðèìåð G14
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-íàôòàëèí-1-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-íàôòàëèí-1-èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â7) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (226 ìã).

MS (EI) 334 (Ì+).
Ïðèìåð G15
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-òèàçîë-2-èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 205 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-òèàçîë-2-

èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F7) (0,59 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ
èñïîëüçîâàíèåì 668 ìã SnCl2⋅ 2H2O (2,95 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G
(ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (108 ìã).

MS (ISP) 316 [(Ì+Í)+]; tïë: 182° Ñ.
Ïðèìåð G16
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ4) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ èñïîëüçîâàíèåì Pd/C â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(125 ìã).

MS (ISP) 299 [(Ì+Í)+], 321 [(M+Na)+] è 337 [(Ì+Ê)+].
Ñòðàíèöà: 25
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Ïðèìåð G17
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ5) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (339 ìã).

MS (ISP) 286 [(Ì+Í)+] è 308 [(M+Na)+].
Ïðèìåð G18
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-òèîôåí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-òèîôåí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ3) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ èñïîëüçîâàíèåì Pd/C â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî ïîðîøêà (151 ìã).

MS (ISP) 291 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð G19
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-2-èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 262 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-2-

èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F8) (0,772 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ
èñïîëüçîâàíèåì 871 ìã SnCl2⋅ H2O (3,86 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä
á). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (130 ìã).

MS (EI) 309 (Ì+); tïë: 178° Ñ.
Ïðèìåð G20
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-3�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ6) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî ïîðîøêà (212 ìã).

MS (EI) 298 (Ì+).
Ïðèìåð G21
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-3�,4�-äèõëîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3�,4�-äèõëîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ7) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (485 ìã).

MS (ISP) 353 (Ì+); tïë: 168-171° Ñ.
Ïðèìåð G22
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-2�-õëîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-õëîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ8) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (180 ìã).

MS (ISP) 319 [(M+H)+], 341 [(M+Na)+] è 357 [(Ì+Ê)+].
Ïðèìåð G23
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-2�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ9) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî ïîðîøêà (281 ìã).

MS (ISP) 299 [(Ì+Í)+], 321 [(M+Na)+] è 337 [(Ì+Ê)+].
Ïðèìåð G24
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-áåíçîèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 280 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-áåíçîèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð D1) (0,82 ììîëü) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîé ïåíû (269 ìã).

MS(ISP)313 [(M+H)+].
Ïðèìåð G25
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-3�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé
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êèñëîòû (ïðèìåð Â8) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (165 ìã).

MS(ISP)315 [(M+H)+].
Ïðèìåð G26
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ 10) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñåðîãî ïîðîøêà (200 ìã).

MS(ISP)286 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð G27
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-òðèôòîðìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-íèòðî-4�-òðèôòîðìåòîêñèäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Â9) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(371 ìã).

MS (ISP) 369 [(Ì+Í)+] è 391 [(M+Na)+].
Ïðèìåð G28
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-4-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-íèòðî-4-ïèðèäèí-4-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ 11) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-ñåðîãî ïîðîøêà (305 ìã).

MS (ISP) 286 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð G29
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-(3-àìèíî-4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîôåíèë)-3,6-äèãèäðî-2Í-

ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 256 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-(4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî-3-

íèòðîôåíèë)-3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Å1) (0,61 ììîëü)
âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì Zn/NH4Cl â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä
â). Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîé ïåíû (75 ìã).

MS (EI) 389 (Ì+).
Ïðèìåð G30
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû
Ãîòîâèëè èç 768 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-íèòðîôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Å3) (1,82 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ Zn/NH4Cl â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä â). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (678 ìã).

MS (ISP) 392 [(Ì+Í)+]; tïë: 176-177° C.
Ïðèìåð G31
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(6-îêñî-1,6-äèãèäðîïèðèäèí-3-èë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 160 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-

èë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G30) (0,409 ììîëü) êàòàëèòè÷åñêîé
ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå íå
ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (136 ìã).

MS (ISP) 302 [(M+H)+]; tïë: 120-124° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð G32
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3��-àìèíî-[1,1�;4�,1��]òåðôåíèë-4��-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 160 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3��-íèòðî-[1,1�;4�,1��]òåðôåíèë-4��-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ñ 12) (0,409 ììîëü) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ
Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (175 ìã).
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MS (ISP) 361 [(M+H)+]; tïë: 206-207° C.
Ïðèìåð G33
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 10,0 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F9) (28,1 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì 31,7 ã
SnÑl2⋅ Í2Î (140,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (7,08 ã).

MS (ISP) 327 [(Ì+Í)+]; tïë: 180° C.
Ïðèìåð G34
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 713 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [4-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F10) (2 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì 2,26 ã
SnCl2⋅ H2O (10 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (757 ìã).

MS (ISP) 327 [(Ì+Í)+]; tïë: 137-139° C.
Ïðèìåð G35
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(2,4-äèôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 750 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [4-(2,4-äèôòîðôåíèëýòèíèë)-2-íèòðîôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F11) (2 ììîëü) âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì 2,26 ã
SnCl2⋅ 2H2O (10 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (688 ìã).

MS (ISP) 345 [(Ì+Í)+]; tïë: 113-116° Ñ.
Ïðèìåð G36
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-àìèíî-4-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 1,09 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-íèòðî-4-(4-

òðèôòîðìåòîêñèôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð F12) (2,58 ììîëü)
âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì 2,91 ã SnCl2⋅ 2H2O (12,9 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (690
ìã).

MS (ISP) 393 [(Ì+Í)+]; tïë: 167-169° Ñ.
Ïðèìåð G37
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â 10) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,31 ã).

MS (ISP) 303 [(Ì+Í)+]; tïë: 100-103° C.
Ïðèìåð G38
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-3�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3�-ôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â11) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3,40 ã).

MS (ISP) 303 [(Ì+Í)+]; tïë: 125-128° Ñ.
Ïðèìåð G39
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â 12) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ íèêåëåì Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3,40 ã).

MS (ISP) 303 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð G40
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òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-öèàíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-öèàíî-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ñ 13) âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì SnÑl2⋅ 2Í2Î â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (360 ìã).

MS (ISP) 310 [(Ì+Í)+]; tïë: 195° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð G41
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-3�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-2�-ìåòèë-3-íèòðîäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Â 13) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (1,51 ã).

MS (ISP) 317 [(Ì+Í)+]; tïë: 143° Ñ.
Ïðèìåð G42
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-ôòîð-2�-ìåòîêñèìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-2�-ìåòîêñèìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Â 14) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-ïóðïóðíîé ïåíû (577
ìã).

MS (ISP) 363 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð G43
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-2�,4�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�,4�-äèôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â 15) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,77 ã).

MS (ISP) 321 [(Ì+Í)+]; tïë: 120° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð G44
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-2�-ôòîð-6�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ôòîð-6�-ìåòîêñè-3-íèòðîäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Â 16) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-ïóðïóðíîé ïåíû (577
ìã).

MS (ISP) 333 [(Ì+Í)+]; tïë: 165-167° Ñ.
Ïðèìåð G45
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð(3-àìèíî-2�,5�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�,5�-äèôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â 17) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîé ñìîëû (2,18 ã).

MS(ISN)319 [(Ì-Í)-].
Ïðèìåð G46
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-áåíçîôóðàí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-áåíçîôóðàí-2-èë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Â 18) âîññòàíîâëåíèåì ñ SnCl2⋅ 2H2O â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G
(ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (579 ìã).

MS (ISN) 323 [(Ì-Í)+]; tïë: 165° C.
Ïðèìåð G47
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-èçîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èçîïðîïèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð À2) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G
(ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (12,59 ã).

MS (ISP) 251 [(Ì+Í)+]; tïë: 100-101° Ñ.
Ïðèìåð G48
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òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-àìèíî-4-öèêëîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-öèêëîïðîïèë-2-íèòðîôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð A3) âîññòàíîâëåíèåì ñ èñïîëüçîâàíèåì SnCl2⋅ 2H2O â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå òåìíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,96 ã).

MS(ISP)249 [(M+H)+].
Ïðèìåð G49
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-2�,3�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 3,14 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�,3�-äèôòîð-3-íèòðîäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Â 19) (8,96 ììîëü) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ
Pd/C â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå çåëåíîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (2,91 ã).

MS (ISP) 321 [(Ì+Í)+]; tïë: 78° C.
Îáùèé ìåòîä Í (ñõåìà ñèíòåçà F)
Ìåòîä à) Ïîëó÷åíèå ýòèë- èëè òðåò-áóòèë-3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíàòîâ
Ýòèë- èëè òðåò-áóòèë-3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíàòû ïîëó÷àëè èç àðèëõëîðàíãèäðèäîâ êèñëîò

è êàëèåâîé ñîëè ýòèë- èëè òðåò-áóòèëìàëîíàòà [CAS-No. 6148-64-7 è 75486-33-8] ñ Et3N è
MgCl2 â CH3CN ïðè òåìïåðàòóðå îò 0° Ñ äî 23° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â
Synthesis 1993, 290. Êîãäà â ýòîé ðåàêöèè èñïîëüçîâàëè ñâîáîäíóþ àðèëêàðáîíîâóþ
êèñëîòó, ïåðåä ðåàêöèåé ñ ìàëîíàòíîé ñîëüþ åå àêòèâèðîâàëè îáðàáîòêîé
ýòèëõëîðôîðìèàòîì è Et3N â ÒÃÔ/ÑÍ3ÑN ïðè 0° Ñ.

Ìåòîä á) Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèë 3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíàòîâ
Ïî äðóãîìó âàðèàíòó òðåò-áóòèë-3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíàòû ãîòîâèëè èç ìåòèë- èëè

ýòèëàðèëýôèðîâ îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  [ïîëó÷åí îáðàáîòêîé òðåò-
áóòèëàöåòàòà äèèçîïðîïèëàìèäîì ëèòè  â ÒÃÔ ïðè -78° C] â ïðèñóòñòâèè òðåò-áóòîêñèäà
ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â Synthesis 1985, 45. Åñëè ïîñëå îáðàáîòêè ïðîäóêò
ñîäåðæàë îñòàòî÷íûé èñõîäíûé ìàòåðèàë, åãî, ñëåäîâàòåëüíî, ìîæíî áûëî óñòðàí òü
ñåëåêòèâíûì îìûëåíèåì LiOH â ÒÒÔ/ÌåÎÍ/H2Î ïðè 23° Ñ.

Ìåòîä â) Ïîëó÷åíèå 3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíîâûõ êèñëîò
3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíîâûå êèñëîòû ãîòîâèëè èç àðèëõëîðàíãèäðèäîâ êèñëîò è

áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòîâ ñ Et3N è LiBr â CH3CN ïðè 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ
èçëîæåííûì â Synth.Commun. 1985, 15, 1039 (ìåòîä â1) èëè ñ í-BuLi â äèýòèëîâîì ýôèðå
ïðè òåìïåðàòóðå îò -60 äî 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â Synthesis 1979, 787
(ìåòîä â2).

Ïðèìåð H1
Ýòèëîâûé ýôèð 3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-4-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 3-[1,2,4]òðèàçîë-4-èëáåíçîéíîé êèñëîòû [ïîëó÷åíà ðåàêöèåé 3-

àìèíîáåíçîéíîé êèñëîòû ñ ãèäðàçèíãèäðàòîì è òðèýòèëîðòîôîðìèàòîì â óêñóñíîé êèñëîòå
ïðè 120° Ñ] ïóòåì àêòèâàöèè ýòèëõëîðôîðìèàòîì/Et3N è ðåàêöèåé ñ ýòèëìàëîíàòíîé
êàëèåâîé ñîëüþ ñ Et3N è MgCl2 â CH3CN â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä à).
Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (5,74 ã).

MS (EI) 259 (M+).
Ïðèìåð Í2
Ýòèëîâûé ýôèð 3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëáåíçîéíîé êèñëîòû [ïîëó÷åíà êèï ÷åíèåì ñ îáðàòíûì

õîëîäèëüíèêîì ìåòèë-3-àçèäîáåíçîàòà [CAS-No. 93066-93-4] â òðèìåòèëñèëèëàöåòèëåíå ñ
ïîñëåäóþùèì îìûëåíèåì âîäíûì NaOH ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â
EtOH] ïóòåì àêòèâàöèè ýòèëxëopôopìèaòoì/Et3N è ðåàêöèåé ñ ýòèëìàëîíàòíîé êàëèåâîé
ñîëüþ, Et3N è MgCl2 â ÑÍ3ÑN â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â
âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (2,22 ã).

MS (EI) 259 (Ì+); tïë: 72-74° Ñ.
Ïðèìåð Í3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
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Ãîòîâèëè èç ìåòèë-3-öèàíîáåíçîàòà [CAS-No. 13531-48-1] îáðàáîòêîé òðåò-
áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
ìàñë íèñòîãî ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî ïîëóòâåðäîãî âåùåñòâà.

MS (EI) 245 (Ì+).
Ïðèìåð Í4
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ìåòèë-3-(1Í-èìèäàçîë-1-èë)áåíçîàòà [ïîëó÷àëè èç 3-(1Í-èìèäàçîë-1-

èë)áåíçîéíîé êèñëîòû (J.Med.Chem. 1987, 30, 1342; CAS-No. [108035-47-8] êèï ÷åíèåì ñ
îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4/MeOH] îáðàáîòêîé òðåò-
áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
îðàíæåâî-êîðè÷íåâîãî ìàñëà

MS (ISP) 287 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Í5
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ãèäðîõëîðèäà 2-èìèäàçîë-1-èëèçîíèêîòèíîèëõëîðèäà [ïîëó÷åí ðåàêöèåé

òðåò-áóòèë-2-õëîðèçîíèêîòèíîàòà ñ èìèäàçîëîì è NaH â ÄÌÔ ïðè 80° Ñ, îáðàáîòêîé
ìóðàâüèíîé êèñëîòîé ïðè 50° Ñ è ðåàêöèåé ñ òèîíèëõëîðèäîì â òîëóîëå ïðè 100° Ñ] è
òðåò-áóòèëìàëîíàòíîé êàëèåâîé ñîëè ñ Et3N è MgCl2 â ÑÍ3ÑN â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Í (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (10,8 ã).

MS (EI) 287 (Ì+); tïë: 80° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Í6
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ìåòèë-3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëáåíçîàòà [CAS-No. 167626-27-9] îáðàáîòêîé

òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
îðàíæåâîé æèäêîñòè (2,41 ã).

MS (EI) 287 (Ì+).
Ïðèìåð Í7
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ìåòèë-3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)áåíçîàòà [ñîîòâåòñòâóþùà  êèñëîòà

ïîëó÷åíà èç 3-èçîòèîöèàíàòáåíçîéíîé êèñëîòû è äèìåòèëàöåòàë  2-
àìèíîïðîïèîíàëüäåãèäà â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â J.Med.Chem. 1987, 30, 1342 ñ
ïîñëåäóþùèì êèï ÷åíèåì ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4/MeOH]
îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì È (ìåòîä á).
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî ìàñëà (10,69 ã).

MS (EI) 300 (Ì+).
Ïðèìåð Í8
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)áåíçîàòà [ïîëó÷åí ðåàêöèåé ýòèë-3-

àìèíîáåíçîàòà ñ ãèäðîõëîðèäîì ýòèëàöåòèìèäàòà â EtOH ïðè 0° Ñ, ïð ìîé îáðàáîòêîé
äèýòèëàöåòàëåì àìèíîàöåòàëüäåãèäà â EtOH ïðè 23° Ñ ñ ïîñëåäóþùèìè äîáàâëåíèåì
êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 è êèï ÷åíèåì ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì] îáðàáîòêîé òðåò-
áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
êîðè÷íåâîãî ìàñëà (9,66 ã)

MS(ISN)299 [(M-H)+].
Ïðèìåð Í9
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)áåíçîàòà [ïîëó÷åí ðåàêöèåé ýòèë-3-

àìèíîáåíçîàòà ñ ãèäðîõëîðèäîì ýòèëàöåòèìèäàòà â EtOH ïðè 0° Ñ ïð ìîé îáðàáîòêîé
äèìåòèëàöåòàëåì 2-àìèíîïðîïèîíàëüäåãèäà â EtOH ïðè 23° Ñ ñ ïîñëåäóþùèìè
äîáàâëåíèåì êîíöåíòðèðîâàííîé Í2SO4 è êèï ÷åíèåì ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì]
îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á).
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Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî ìàñëà (6,00 ã).
MS (ISN) 313 [(M-H)+].
Ïðèìåð Í10
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèëîâîãî ýôèðà 2-öèàíîèçîíèêîòèíîâîé êèñëîòû [CAS-No. 58481-14-4]

îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á).
Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (7,70 ã).

MS (ISN)245 [(M-H)+].
Ïðèìåð H11
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-4-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ìåòèë-3-[1,2,4]òðèàçîë-4-èëáåíçîàòà [ïîëó÷åí ðåàêöèåé 3-àìèíîáåíçîéíîé

êèñëîòû ñ ãèäðàçèíãèäðàòîì è òðèýòèëîðòîôîðìèàòîì â óêñóñíîé êèñëîòå ïðè 120° Ñ ñ
ïîñëåäóþùåé ýòåðèôèêàöèåé êîíöåíòðèðîâàííîé Í2SO4 ïðè êèï ÷åíèè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â ÌåÎÍ] îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîé ñìîëû (870 ìã).

MS (ISN) 286 [(M-H)+].
Ïðèìåð H12
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[3-(2-ìåòîêñèìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-3-(2-ìåòîêñèìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)áåíçîàòà [ïîëó÷åí

ýòåðèôèêàöèåé 3-(2-ìåòîêñèìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)áåíçîéíîé êèñëîòû [CAS-No.
108035-46-7] êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 â EtOH ñ ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé
õëîðìåòèëìåòèëîâûì ýôèðîì è NaH â ÒÃÔ/ÄÌÔ] îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà (1,82 ã).

MS (EI) 362 (Ì+).
Ïðèìåð Í13
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[3-(2-ìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-3-(2-ìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)áåíçîàòà [ïîëó÷åí ýòåðèôèêàöèåé

3-(2-ìåòîêñèìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)áåíçîéíîé êèñëîòû [CAS-No. 108035-46-7]
êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 â EtOH ñ ïîñëåäóþùåé îáðàáîòêîé ìåòèëèîäèäîì è NaH â
ÒÃÔ/ÄÌÔ] îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í
(ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî ìàñëà (4,41 ã).

MS (ISP) 333 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð H14
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)áåíçîàòà [ïîëó÷åí ðåàêöèåé ýòèë-3-

ýòèíèëáåíçîàòà [CAS-No. 178742-95-5] ñî ñìåñüþ NCS, àöåòàëüäîêñèìà, Et3N è
êàòàëèòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà ïèðèäèíà â ÑÍÑl3 ïðè 50° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ
èçëîæåííûì â Tetrahedron 1984, 40, 2985-2988] îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(2,54 ã).

MS (ISP) 302 [(Ì+Í)+]; tïë: 50-56° Ñ.
Ïðèìåð H15
Ýòèëîâûé ýôèð 3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 3-òåòðàçîë-1-èëáåíçîéíîé êèñëîòû [CAS-No. 204196-80-5] ïóòåì àêòèâàöèè

ýòèëõëîðôîðìèàòîì/Åt3Í è ðåàêöèåé ñ ýòèëìàëîíàòíîé êàëèåâîé ñîëüþ, Åt3N è MgCl2 â
ÑÍ 3ÑN â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (211 ìã).

MS (EI) 260 (Ì+).
Ïðèìåð H16
Ýòèëîâûé ýôèð 3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
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Ãîòîâèëè èç 3-õëîð-2-òèîôåíêàðáîíèëõëîðèäà [CAS-No. 86427-02-3] ðåàêöèåé ñ
ýòèëìàëîíàòíîé êàëèåâîé ñîëüþ, Et3N è MgCl2 â ÑÍ3ÑN â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í
(ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà (6,84 ã).

MS (EI) 232 (Ì+) è 234 [(Ì+2)+].
Ïðèìåð H17
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-(5-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-5-öèàíî-2-òèîôåíêàðáîêñèëàòà [CAS-No. 67808-35-9] îáðàáîòêîé òðåò-

áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (6,66 ã).

MS (EI)251 (M+); tïë: 78° Ñ.
Ïðèìåð H18
Ýòèëîâûé ýôèð 3-(5-öèàíî-2-ôòîðôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 5-öèàíî-2-ôòîðáåíçîèëõëîðèäà [ïîëó÷àëè èç ñîîòâåòñòâóþùèé êèñëîòû

[CAS-No. 146328-87-2] îáðàáîòêîé SOCl2 è êàòàëèòè÷åñêè ýôôåêòèâíûì êîëè÷åñòâîì ÄÌÔ
â òîëóîëå ïðè 80° Ñ] ðåàêöèåé ñ ýòèëìàëîíàòíîé êàëèåâîé ñîëüþ, Et3N è MgCl2 â CH3CN â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (3,85 ã).

MS (EI) 235 (Ì+); tïë: 55-60° C.
Ïðèìåð H19
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-êàðáîêñèëàòà [CAS-No. 256420-32-3]

îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á).
Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà (12,0 ã).

Ïðèìåð Í20
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-èë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-êàðáîêñèëàòà [ïîëó÷àëè èç ýòèë-2-

àìèíî-4-òèàçîëàêàðáîêñèëàòà (CAS-No. [256420-32-3]) îñóùåñòâëåíèåì ñëåäóþùåé
ïîñëåäîâàòåëüíîñòè ñèíòåçîâ: 1) NaH, 2-èçîòèîöèàíàò-1,1-äèìåòîêñèïðîïàí, ÄÌÔ, 23° Ñ;
2) âîäíà  H2SO4, êèï ÷åíèå ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì; 3) EtOH,
êîíöåíòðèðîâàííà  H 2SO4, 23° Ñ; 4) 30%-íà  Í2Î2, ÍÎÀñ, 23° Ñ] îáðàáîòêîé òðåò-
áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
êîðè÷íåâîãî ìàñëà (8,73 ã).

MS (EI) 307 (Ì+).
Ïðèìåð Í21
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-[3-(1 -ìåòèë- 1Í-èìèäàçîë-2-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç ýòèë-3-(1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-èë)áåíçîàòà [CAS-No. 168422-44-4]

îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á).
Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîé æèäêîñòè (1,26 ã).

MS (ISP) 301,3 [(Ì+Í)+].
Îáùèé ìåòîä J (ñõåìà ñèíòåçà F)
Ïîëó÷åíèå 6-àðèë-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíîâ
Ìåòîä à)
6-àðèë-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíû ãîòîâèëè èç 3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû è

êàòàëèòè÷åñêè ýôôåêòèâíîãî êîëè÷åñòâà êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 èëè òðèôòîðóêñóñíîé
êèñëîòû (ÒÔÊ) â èçîïðîïåíèëàöåòàòå ïðè 23° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â
Chem.Pharm.Bull. 1983, 31, 1896. Êîíå÷íûå ïðîäóêòû î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå
íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/EtOAc.

Ìåòîä á)
6-àðèë-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíû ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèë-3-àðèë-3-

îêñîïðîïèîíàòîâ îáðàáîòêîé òðèôòîðóêñóñíûì àíãèäðèäîì (ÒÔÊÀ) â ñìåñè ÒÔÊ è àöåòîíà
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ïðè 23° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â Tetrahedron Lett. 1998, 39, 2253. Êîíå÷íûå
ïðîäóêòû ïðè íåîáõîäèìîñòè î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ
èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/EtOAc.

Ïðèìåð J1
2,2-äèìåòèë-6-òèîôåí-2-èë[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-îêñî-3-òèîôåí-2-èëïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ïîëó÷àëè èç 5,3 ìë òèîôåí-2-

êàðáîíèëõëîðèäà (50 ììîëü) è 25,6 ìë áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (100 ììîëü) ñ 62,5 ìë
í-BuLi (1,6 Ì â ãåêñàíå) â äèýòèëîâîì ýôèðå ïðè òåìïåðàòóðå îò -60° Ñ äî 0° Ñ â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â2). Ñûðîé ìàòåðèàë (7,88 ã) ïðåâðàùàëè â
óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è ÒÔÊ â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(4,09 ã).

MS (EI) 210 (Ì+); tïë: 42° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J2
6-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ïîëó÷àëè èç 7,82 ã 3-õëîðòèîôåí-2-

êàðáîíèëõëîðèäà (43,2 ììîëü) è 11,6 ìë áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (45,4 ììîëü) ñ
12,65 ìë Åt3N (90,7 ììîëü) è 3,53 ã LiBr (47,5 ììîëü) â CH3CN ïðè 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â1). Ñûðîé ìàòåðèàë (5,69 ã) ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (2,3 ã).

MS (EI) 244 (Ì+) è 246 [(Ì+2)+]; tïë: 88-89° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J3
6-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ãîòîâèëè èç 24,33 ã 3-öèàíîòèîôåí-

2-êàðáîíèëõëîðèäà (140,6 ììîëü) è 38,0 ìë áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (147,7 ììîëü) ñ
41 ìë Et3N (295,4 ììîëü) è 13,5 ã LiBr (154,7 ììîëü) â ÑÍ3ÑN ïðè 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â1). Ñûðîé ìàòåðèàë (24,8 ã) ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (5,6 ã).

MS (EI) 235 (Ì+); tïë: 116-120° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J4
3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèë.
3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ãîòîâèëè èç 828 ìã 3-

öèàíîáåíçîèëõëîðèäà (5 ììîëü) è 2,56 ìë áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (10 ììîëü) ñ 6,25
ìë í-BuLi (1,6 Ì â ãåêñàíå) â äèýòèëîâîì ýôèðå ïðè òåìïåðàòóðå îò -60° Ñ äî 0° Ñ â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â2). Ñûðîé ìàòåðèàë (1,04 ã) ïðåâðàùàëè â
óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è ÒÔÊ â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (0,8 ã).

MS (EI) 229 (Ì+); tïë: 138° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J5
2,2-äèìåòèë-6-(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-îêñî-3-(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ãîòîâèëè èç 10 ìë 3-

òðèôòîðìåòèëáåíçîèëõëîðèäà (67,6 ììîëü) è 18,2 ìë áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (71
ììîëü) ñ 20 ìë Et3N (142 ììîëü) è 6,46 ã LiBr (74,4 ììîëü) â CH3CN ïðè 0° Ñ â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â1). Ñûðîé ìàòåðèàë (7,0 ã èç ïîëó÷åííûõ 15,4
ã) ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå
è êîíöåíòðèðîâàííîé Í2SO4 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â
âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (5,3 ã).
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MS (EI) 272 (Ì+); tïë: 77-78° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J6
6-(3-õëîðôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-(3-õëîðôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ãîòîâèëè èç 11 ìë 3-õëîðáåíçîèëõëîðèäà

(85,7 ììîëü) è 23,0 ìë áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (90,0 ììîëü) ñ 25 ìë Et3N (180 ììîëü)
è 8,19 ã LiBr (94,3 ììîëü) â CH3CN ïðè 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â1).
Ñûðîé ìàòåðèàë (17,1 ã) ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì
â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J
(ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (8,0 ã).

MS (EI) 238 (Ì+) è 240 [(Ì+2)+]; tïë: 87-88° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J7
6-(3-èîäôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îí. 3-(3-èîäôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâóþ

êèñëîòó ãîòîâèëè èç 21,0 ã 3-èîäáåíçîèëõëîðèäà (78,8 ììîëü) è 21,0 ìë
áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (82,8 ììîëü) ñ 23 ìë Et3N (165,5 ììîëü) è 7,54 ã LiBr
(86,7 ììîëü) â CH3CN ïðè 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â1). Ñûðîé
ìàòåðèàë (21,9 ã) ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â
èçîïðîïåíèëàöåòàòå è êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J
(ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (9,6 ã).

MS (EI) 330 (Ì+); tïë: 79-80° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J8
2,2-äèìåòèë-6-(3-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-îêñî-3-(3-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ãîòîâèëè èç 3-

òðèôòîðìåòîêñèáåíçîèëõëîðèäà è áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà ñ Et3N è LiBr â ÑÍ3ÑN ïðè
0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â1). Ñûðîé ìàòåðèàë ïðåâðàùàëè â
óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è
êîíöåíòðèðîâàííîé Í2SO4 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå
îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (2,27 ã).

MS (EI) 288 (Ì+); tïë: 49-54° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J9
2,2-äèìåòèë-6-ïèðèäèí-4-èë[1,3]äèîêñèí-4-îí.
Ãîòîâèëè èç 3-îêñî-3-ïèðèäèí-4-èëïðîïèîíîâîé êèñëîòû [ïîëó÷àëè èç 4-àöåòèëïèðèäèíà,

ìåòèëêàðáîíàòà ìàãíè  è ÑÎ2 â ÄÌÔ ïðè 120° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â Journal
of Antibiotics 1978, 31, 1245] îáðàáîòêîé àöåòîíîì, ÒÔÊ è ÒÔÊÀ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì J (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,3 ã).

MS (EI) 205 (Ì+).
Ïðèìåð J10
6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ãîòîâèëè èç ãèäðîõëîðèäà 3-(1Í-

èìèäàçîë-1-èë)áåíçîèëõëîðèäà [ïîëó÷åí îáðàáîòêîé 3-(1Í-èìèäàçîë-1-èë)áåíçîéíîé
êèñëîòû (J.Med.Chem. 1987, 30, 1342; CAS-No. [108035-47-8]) SOCl2] è
áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà ñ Et3N è LiBr â CH3CN ïðè 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Í (ìåòîä â1). Ñûðîé ìàòåðèàë ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå
ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è êîíöåíòðèðîâàííîé H2SO4 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ïîëóòâåðäîãî âåùåñòâà (617 ã).

MS (EI) 270 (Ì+).
Ïðèìåð J11
2,2-äèìåòèë-6-(3-ìåòîêñèôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îí.
3-(3-ìåòîêñèôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâóþ êèñëîòó ãîòîâèëè èç 10,3 ã 3-

ìåòîêñèáåíçîèëõëîðèäà (60,4 ììîëü) è 16,2 ìë áèñ(òðèìåòèëñèëèë)ìàëîíàòà (63,4 ììîëü)
ñ 17,7 ìë Et3N (127 ììîëü) è 5,77 ã LiBr (66,4 ììîëü) â CH3CN ïðè 0° Ñ â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä â1). Ñûðîé ìàòåðèàë (6,38 ã) ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì â èçîïðîïåíèëàöåòàòå è êîíöåíòðèðîâàííîé Í2SO4 â
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ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (640 ìã).
MS (ISP) 235 [(Ì+Í)+] è 252 [(M+NH4)

+].
Ïðèìåð J12
2,2-äèìåòèë-6-(3-íèòðîôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îí. òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-(3-

íèòðîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû ãîòîâèëè èç 2,71 ã 3-íèòðîáåíçîèëõëîðèäà (14,6
ììîëü) è 6,0 ã òðåò-áóòèëìàëîíàòíîé êàëèåâîé ñîëè (30,0 ììîëü) ñ 4,5 ìë Et3N (32,2
ììîëü) è 3,48 ã MgCl2 (36,52 ììîëü) â CH3CN â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä à).
Ñûðîé ìàòåðèàë (3,88 ã) ïðåâðàùàëè â óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïåðåìåøèâàíèåì
â ÒÔÊ/àöåòîíå ñ ÒÔÊÀ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (2,76 ã).

MS (EI) 249 (Ì+); tïë: 110-117° Ñ.
Ïðèìåð J13
2,2-äèìåòèë-6-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îí.
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû

ãîòîâèëè èç ìåòèëîâîãî ýôèðà 3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëáåíçîéíîé êèñëîòû [CAS-No. 167626-
27-9] îáðàáîòêîé òðåò-áóòèëàöåòàòîì ëèòè  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Í (ìåòîä á).
Ïîëó÷àëè èç ïðîäóêòà ïðèìåðà Í6 ïåðåìåøèâàíèåì â ÒÔÊ/àöåòîíå ñ ÒÔÊÀ â ñîîòâåòñòâèè
ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (539 ìã).

MS (EI) 271 (Ì+).
Ïðèìåð J14
6-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îí.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Í5) ïåðåìåøèâàíèåì â ÒÔÊ/àöåòîíå ñ ÒÔÊÀ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì J (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (10,8 ã).

MS (EI) 271 (Ì+); tïë: 151° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð J15
2,2-äèìåòèë-6-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-[1,3]äèîêñèí-4-îí.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í8) ïåðåìåøèâàíèåì â ÒÔÊ/àöåòîíå ñ ÒÔÊÀ â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J (ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(2,13 ã).

MS (EI) 284 (Ì+); tïë: 122° Ñ.
Ïðèìåð J16
4-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)ïèðèäèí-2-êàðáîíèòðèë.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð Í10) ïåðåìåøèâàíèåì â ÒÔÊ/àöåòîíå ñ ÒÔÊÀ â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì J
(ìåòîä á). Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (3,30 ã).

MS (EI) 230 (Ì+); tïë: 132° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Îáùèé ìåòîä Ê (ñõåìà ñèíòåçà Â)
Ïîëó÷åíèå òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ {2-[3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-àðèëôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ðåàêöèåé òðåò-áóòèëîâûõ ýôèðîâ (2-àìèíî-4-
àðèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû ñ ýòèë- èëè òðåò-áóòèë-3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíàòàìè èëè
6-àðèë-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíàìè, à òàêæå 3-àðèë-N-(2-íèòðî-4-àðèëôåíèë)-3-
îêñîïðîïèîíàìèäîâ ðåàêöèåé 2-íèòðî-4-àðèëôåíèëàìèíîâ ñ 6-àðèë-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíàìè.

Ñìåñü òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-àðèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû èëè 2-
íèòðî-4-àðèëôåíèëàìèíà (1,0 ììîëü) è ýòèë- èëè òðåò-áóòèë-3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíàòà,
èëè 6-àðèë-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (îò 0,8 äî 1,5 ììîëü) êèï òèëè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â 4-8 ìë òîëóîëà äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå
óêàçûâàëè íà ïîëíîòó ðàñõîäà ìåíüøåãî êîìïîíåíòà. Ðàñòâîðó äàâàëè îñòûòü äî 23° Ñ,
ïîñëå ÷åãî ïðîäóêò â îáùåì êðèñòàëëèçîâàëñ  (â ñëó÷à õ, êîãäà êðèñòàëëèçàöè  íå
ïðî âë ëàñü, åå èíèöèèðîâàëè äîáàâëåíèåì ãåêñàíà èëè âñþ ðåàêöèîííóþ ñìåñü
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ïîäâåðãàëè ïð ìîé õðîìàòîãðàôèè). Òâåðäîå âåùåñòâî îòôèëüòðîâûâàëè, ïðîìûâàëè
äèýòèëîâûì ýôèðîì èëè ñìåñ ìè äèýòèëîâîãî ýôèðà/ãåêñàíà è ñóøèëè ïîä âàêóóìîì,
ïîëó÷à  òðåò-áóòèëîâûå ýôèðû {2-[3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-àðèëôåíèë}
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû èëè 3-àðèë-N-(2-íèòðî-4-àðèëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíàìèäû, êîòîðûå
èñïîëüçîâàëè íåïîñðåäñòâåííî íà ïîñëåäóþùåé ñòàäèè èëè (ïðè íåîáõîäèìîñòè) î÷èùàëè
ïåðåêðèñòàëëèçàöèåé èëè õðîìàòîãðàôèåé â êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå.

Ïðèìåð Ê1
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-èîäôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 900 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-èîäôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G1) (2,7 ììîëü) è 880 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé
êèñëîòû (4,1 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (1,2 ã).

MS (ISP) 506 [(Ì+Í)+] è 528 [(M+Na)+]; tïë: 182-183° Ñ.
Ïðèìåð Ê2
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 214 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G2) (0,7 ììîëü) è 250 ìã 3-(2,2-
äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèï-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (1,1 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (260
ìã).

MS (ISP) 480 [(Ì+Í)+], 497 [(M+NH4)+] è 502 [(M+Na)+]; tïë: 168-170° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Ê3
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-ìåòîêñèäèôåíèë-

4-èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G5) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð
J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (207 ìã).

MS (ISP) 486 [(Ì+Í)+], 508 [(M+Na)+] è 524 [(Ì+Ê)+]
Ïðèìåð Ê4
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-òèîôåí-3-

èëôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-òèîôåí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G6) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð
J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(104 ìã) è èñïîëüçîâàëè íà ñëåäóþùåé ñòàäèè â ñûðîì âèäå (ïðèìåð 7).

Ïðèìåð Ê5
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-ôóðàí-2-èëôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôóðàí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G7) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî ïîðîøêà (271 ìã).

MS (ISP) 446 [(Ì+Í)+], 468 [(M+Na)+] è 484 [(Ì+Ê)+].
Ïðèìåð Ê6
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 250 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G9) (0,88 ììîëü) è 243 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-
èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (1,06 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (324 ìã).
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MS (ISP) 456 [(Ì+Í)+]; tïë: 168° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Ê7
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-èîäôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 1,0 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G2) (3,24 ììîëü) è 1,78 ã 6-(3-èîäôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-
îíà (ïðèìåð J7) (3,57 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (1,9 ã).

MS (ISP) 581 [(Ì+Í)+] è 603 [(M+Na)+]; tïë: 193-195° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì)
Ïðèìåð Ê8
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-àçèäîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè 569 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G9) (2 ììîëü) è 700 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-(3-àçèäîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé
êèñëîòû [3 ììîëü; ïîëó÷àëè èç 3-àçèäîáåíçîèëõëîðèäà (Bioorg.Chem. 1986, 134) ñ
èñïîëüçîâàíèåì ìåòîäà, îïèñàííîãî â Synthesis, 1993, 290, ìåòîä A; MS (EI) 233 (Ì+)] â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Âûäåë ëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (367
ìã).

MS (ISP) 472 [(Ì+Í)+] è 494 [(M+Na)+]
Ïðèìåð Ê8à
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�,3�-

äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 160 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,3�-äèôòîðäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G49) (0,5 ììîëü) è 115 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-
[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (53 ìã).

MS (ISP) 492 [(Ì+Í)+]; tïë: 118° Ñ.
Ïðèìåð Ê9
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-ôóðàí-3-èëôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôóðàí-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G11) è ýòèëîâîãî ýôèðà 3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (Pol.J.
Chem. 1978, 25) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (460 ìã).

MS (ISP) 446 [(Ì+Í)+], 463 [(M+NH4)+] è 468 [(M+Na)+]
Ïðèìåð Ê10
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-íàôòàëèí-1-

èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-íàôòàëèí-1-èëôåíèë)-êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G14) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (92 ìã) è èñïîëüçîâàëè â ñûðîì âèäå íà ñëåäóþùåé ñòàäèè (ïðèìåð 20).

Ïðèìåð Ê11
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-òèàçîë-2-

èëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 89 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-òèàçîë-2-

èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G11) (0,28 ììîëü) è 74 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà
3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû {Pol.J.Chem. 1978, 25) (0,34 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (129
ìã).

MS (ISP) 487 [(Ì+Í)+]; tïë: 131° Ñ.
Ïðèìåð Ê 12

Ñòðàíèöà: 38

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 257 382 C2

òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-ïèðèäèí-2-
èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.

Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð G17) è 6-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J2) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî àìîðôíîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (145 ìã).

MS (ISP) 472 [(Ì+Í)+] è 494 [(M+Na)+].
Ïðèìåð Ê13
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-ïèðèäèí-2-

èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G17) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (90 ìã).

MS (ISP) 457 [(Ì+Í)+] è 479 [(M+Na)+].
Ïðèìåð Ê14
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [3-(3-îêñî-3-òèîôåí-3-èëïðîïèîíèëàìèíî)äèôåíèë-4-èë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 144 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G9) (0,51 ììîëü) è 151 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-òèîôåí-3-
èëïðîïèîíîâîé êèñëîòû (FR 7191887) (0,76 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîé ïåíû (181 ìã).

MS (ISN) 435 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê15
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-3�-ìåòèëäèôåíèë-4-

èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-3�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G20) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå â çêîãî îðàíæåâîãî
ìàñëà (290 ìã).

MS (ISP) 470 [(Ì+Í)+], 492 [(M+Na)+] è 508 [(Ì+Ê)+].
Ïðèìåð Ê 16
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-

ìåòèëäèôåíèë-4-èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G23) è 6-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J2) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå â çêîãî êîðè÷íåâîãî ìàñëà (154
ìã).

MS (ISP) 485 [(Ì+Í)+], 507 [(Ì+Na)+] è 523 [(Ì+Ê)+].
Ïðèìåð Ê17
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-áåíçîèë-2-[3-(3-õëîðôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî] ôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 205 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-áåíçîèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G24) (0,66 ììîëü) è 174 ìã 6-(3-õëîðôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-
îíà (ïðèìåð J6) (0,73 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå
êîðè÷íåâîé ïåíû (232 ìã).

MS (ISP) 493 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê 18
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-áåíçîèë-2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî] ôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 375 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-áåíçîèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G24) (1,20 ììîëü) è 313 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-(3-öèàíîôåíèë)-3-
îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû {Pol.J.Chem. 1978, 25) (1,44 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
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ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (170 ìã).
MS (ISP) 484 [(Ì+Í)+], 501 [(M+NH4)+] è 506 [(M+Na)+]; tïë: 168° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Ê 19
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [4-áåíçîèë-2-(3-îêñî-3-òèîôåí-2-èëïðîïèîíèëàìèíî)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 259 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-áåíçîèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G24) (0,5 ììîëü) è 135 ìã 2,2-äèìåòèë-6-òèîôåí-2-èë[1,3]äèîêñèí-4-îíà
(ïðèìåð Ë) (0,55 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (60 ìã).

MS (ISP) 465 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê20
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 100 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G9) (0,35 ììîëü) è 95 ìã 6-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J2) (0,39 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (127 ìã).

MS (ISP) 471 [(Ì+Í)+]; tïë: 165° Ñ.
Ïðèìåð Ê21
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-3�-ìåòîêñèäèôåíèë-

4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-3�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G25) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (238 ìã).

MS (ISP) 486 [(Ì+Í)+], 508 [(M+Na)+] è 524 [(M+K)+].
Ïðèìåð Ê22
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [5-(6-îêñî-1,6-äèãèäðîïèðèäèí-3-èë)-2-(3-îêñî-3-òèîôåí-2-

èëïðîïèîíèëàìèíî)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 200 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(6-îêñî-1,6-äèãèäðîïèðèäèí-3-

èë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G31) (0,664 ììîë) è 140 ìã 2,2-äèìåòèë-6-
òèîôåí-2-èë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J1) (0,665 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (235 ìã).

MS (ISP) 454 [(Ì+Í)+]
Ïðèìåð Ê23
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-[3-îêñî-3-(3-

òðèôòîðìåòèëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 203 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-

èë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G30) (0,52 ììîëü) è 150 ìã 2,2-äèìåòèë-6-(3-
òðèôòîðìåòèëôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J5) (0,55 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (213 ìã).

MS (ISP) 606 [(Ì+Í)+]; tïë: 190° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Ê24
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-

òðèôòîðìåòîêñèäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-òðèôòîðìåòîêñèäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G27) è ýòèëîâîãî ýôèðà 3-(3-öèàíîôåíèë)-3-
îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (Pol.J.Chem,1978, 25) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî ïîëóòâåðäîãî âåùåñòâà (94 ìã).

MS (ISP) 540 [(Ì+Í)+], 557 [(M+NH4)+] è 562 [(M+Na)+].
Ïðèìåð Ê25
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-{4-òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî-3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-
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îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}-3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 544 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-(3-àìèíî-4-òðåò-

áóòîêñèêàðáîíèëàìèíîôåíèë)-3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G29)
(1,4 ììîëü) è 336 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð
J4) (1,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (722 ìã).

MS (ISP) 561 [(M+H)+]; tïë: 75-79° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Ê26
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 216 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-

èë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G30) (0,55 ììîëü) è 142 ìã 6-(3-õëîðòèîôåí-2-
èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J2) (0,58 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (172 ìã).

MS (ISP) 578 [(Ì+Í)+]; tïë: 158-159° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð Ê27
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 154 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G2) (0,5 ììîëü) è 135 ìã 6-(3-
èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J10) (0,5 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà (179 ìã).

MS (ISN) 519 [(M-H)-].
Ïðèìåð Ê28
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-áåíçîôóðàí-2-èë-2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]

ôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 324 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-áåíçîôóðàí-2-

èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G46) (1,0 ììîëü) è 252 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-
6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (1,1 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (299 ìã).

MS (ISP) 496 [(Ì+Í)+]; tïë: 115° C.
Ïðèìåð Ê29
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-[1,1�;4�,1��]

òåðôåíèë-4-èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 159 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3��-àìèíî[1,1�;4�,1��]òåðôåíèë-4��-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G32) (0,44 ììîëü) è 111 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-
[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,49 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (156 ìã).

MS (ISN) 530 [(Ì-Í)+]; tïë: 214-216° C.
Ïðèìåð Ê30
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-(4-

òðèôòîðìåòîêñèôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 196 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-

òðèôòîðìåòîêñèôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G36) (0,5 ììîëü) è
126 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,55
ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (175 ìã).

MS (ISP) 564 [(M+H)+]; tïë: 152-154° C.
Ïðèìåð Ê31
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-íèòðîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 1,1 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé
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êèñëîòû (ïðèìåð G2) (4,0 ììîëü) è 1,23 ã 2,2-äèìåòèë-6-(3-íèòðîôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-
îíà (ïðèìåð J12) (4,4 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (989 ìã).

MS (ISN) 498 [(Ì-Í)+]; tïë: 177-179° Ñ.
Ïðèìåð Ê32
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-ôòîðäèôåíèë-4-

èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (257 ìã).

MS (ISP) 474 [(Ì+Í)+]; tïë: 177-179° Ñ.
Ïðèìåð Ê33
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî] ôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G33) è 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-
4-îíà (ïðèìåð J10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà
(207 ìã).

MS (ISN) 537 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê34
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-äèôåíèë-4-

èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 142 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G9) (0,5 ììîëü) è 170 ìã 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J10) (0,63 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå ñâåòëî-æåëòîé ïåíû (248 ìã).

MS (ISN) 495 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê35
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèë-àìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (489 ìã).

MS (ISN) 513 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê36 òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-àìèíî-4�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G5) è 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîé æèäêîñòè (195 ìã).

Ïðèìåð Ê37
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû. Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî
ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G33) è 2,2-
äèìåòèë-6-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J13) â ñîîòâåòñòâèè
ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (230 ìã). tïë: 131-139° C.

Ïðèìåð Ê38
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 245 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G34) (0,75 ììîëü) è 300 ìã 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-
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äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J10) (1,1 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîé ïåíû (211 ìã).

MS (ISN) 537 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê39
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-

ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è 2,2-äèìåòèë-6-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îíà
(ïðèìåð J13) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîé ïåíû (233
ìã).

Ïðèìåð Ê40
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-öèàíî-3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-

èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-öèàíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G40) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êðàñíîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (185 ìã).

Ïðèìåð Ê41
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-öèàíî-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-öèàíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G40) è 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (228
ìã).

Ïðèìåð Ê42
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-(3-íèòðîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-äèôåíèë-4-

èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è 2,2-äèìåòèë-6-(3-íèòðîôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J12) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(1,01 ã).

Ïðèìåð Ê43
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G33) è 6-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J14) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (284 ìã).

MS (ISP) 540 [(Ì+Í)+]; tïë: 169° Ñ.
Ïðèìåð Ê44
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è 6-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà
(ïðèìåð J14) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (361 ìã). MS (ISP) 516 [(Ì+Í)+]; tïë: 124° C (ñ ðàçëîæåíèåì).

Ïðèìåð Ê45
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) è 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(352 ìã).
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MS (ISP) 515 [(M+H)+]; tïë: 50-58° Ñ.
Ïðèìåð Ê46
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 196 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-

èë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G30) (0,5 ììîëü) è 229 ìã 6-(3-èìèäàçîë-1-
èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J10) (0,85 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (209 ìã).

MS (ISN) 602 [(Ì-Í)+]; tïë: 79-83° C.
Ïðèìåð Ê47
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-3-{3-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 362 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (1,2 ììîëü) è 300 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-
1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í7) (1,0 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (392 ìã).

MS (ISP) 529 [(Ì+Í)+]; tïë: 124° Ñ.
Ïðèìåð Ê48
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) è 6-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà
(ïðèìåð J14) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (103 ìã).

MS (ISP) 516 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê49
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-{3-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}ôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû
Ãîòîâèëè èç 392 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G33) (1,2 ììîëü) è 300 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(4-
ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í7) (1,0 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (407 ìã).

MS (ISP) 553 [(Ì+Í)+]; tïë: 166° Ñ.
Ïðèìåð Ê50
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-

ìåòèëäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 158 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-3�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G41) (0,5 ììîëü) è 186 ìã 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J10) (0,69 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà (168 ìã).

MS (ISP) 529 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê51
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-

ìåòîêñèìåòîêñèäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 181 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîð-2�-ìåòîêñè-

ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G42) (0,5 ììîëü) è 135 ìã 6-(3-
èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J10) (0,5 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (221 ìã).

MS(ISN) 573 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê52
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
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Ãîòîâèëè èç 362 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð G37) (1,2 ììîëü) è 300 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-
1-èë)ôåíèë]-3 -îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í8) (1,0 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (312 ìã).

MS (ISP) 529 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê53
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 362 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (1,2 ììîëü) è 300 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-
1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í8) (1,0 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (302 ìã).

MS (ISP) 529 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê54
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 302 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (1,0 ììîëü) è 250 ìã 6-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J3) (1,06 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (251 ìã).

MS (ISP) 480 [(Ì+Í)+]; tïë: 156-157° Ñ.
Ïðèìåð Ê55
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 302 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (1,0 ììîëü) è 280 ìã 6-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J3) (1,19 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (446 ìã).

MS (ISP) 480 [(Ì+Í)+]; tïë: 63-66° C.
Ïðèìåð Ê56
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð H15) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (159 ìã).

MS (ISN) 515 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê57
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-ôòîðäèôåíèë-4-

èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîé ïåíû (239
ìã).

MS (ISP) 474 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê58
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) è ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð Í15) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
êðàñíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (129 ìã).
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MS (ISP) 517 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê59
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-{3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 227 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (0,75 ììîëü) è 157 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2,4-
äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í9) (0,5 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (127 ìã).

MS (ISP) 543 [(M+H)+].
Ïðèìåð Ê60
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2-{3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 231 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G2) (0,75 ììîëü) è 157 ìã òðåò-
áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû
(ïðèìåð Í9) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
àìîðôíîãî âåùåñòâà (140 ìã). MS (ISP) 549 [(Ì+Í)+].

Ïðèìåð Ê61
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 360 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (1,2 ììîëü) è 350 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-
îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í16) (1,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîæåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (353 ìã).

MS (ISP) 489 [(Ì+Í)+] è 491 [(Ì+2+Í)+]; tïë: 168-169° C.
Ïðèìåð Ê62
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�-ôòîð-3-[3-(3-íèòðîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-

èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) è 2,2-äèìåòèë-6-(3-íèòðîôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J12) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (113 ìã).

MS (ISN) 492 [(Ì-Í)+]; tïë: 167° C.
Ïðèìåð Ê63
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-
îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå êðàñíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (118 ìã).

Ïðèìåð Ê64
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) è òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-
îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (151 ìã). tïë: 190° C (ñ ðàçëîæåíèåì).

Ïðèìåð Ê65
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-3�-ôòîðäèôåíèë-4-

èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-3�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G38) (0,5 ììîëü) è 175 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-
èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,76 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
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âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (141 ìã).
MS (ISP) 474 [(Ì+Í)+]; tïë: 148-150° Ñ.
Ïðèìåð Ê66
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-3�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G38) (0,5 ììîëü) è 135 ìã 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J10) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (150 ìã).

MS (ISP) 515 [(Ì+Í)+]; tïë: 70-83° Ñ.
Ïðèìåð Ê67
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G2) è òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð Í10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (174 ìã). tïë: 189° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).

Ïðèìåð Ê68
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-4-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 302 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (1,0 ììîëü) è 345 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-[1,2,4]
òðèàçîë-4-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð H11) (1,2 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (207 ìã).

MS(ISP)516 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê69
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(5-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 302 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (1,0 ììîëü) è 276 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(5-öèàíîòèîôåí-2-
èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð H17) (1,1 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (451 ìã).

MS (ISP) 480 [(Ì+Í)+]; tïë: 201° Ñ.
Ïðèìåð Ê70
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (3-{3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 333 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (1,1 ììîëü) è 314 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2,4-
äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í9) (1,0 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (374
ìã).

MS (ISP) 543 [(Ì+Í)+]; tïë: 145° C.
Ïðèìåð Ê71
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòîêñèìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-

3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 303 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (1,0 ììîëü) è 512 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2-
ìåòîêñèìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í 12)
(1,41 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (552 ìã).

MS (ISN) 589 [(Ì-Í)-]; tïë: 83-86° Ñ.
Ïðèìåð Ê72
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òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(5-öèàíî-2-ôòîðôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-
ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.

Ãîòîâèëè èç 302 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð G37) (1,0 ììîëü) è 362 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-(5-öèàíî-2-ôòîðôåíèë)-3-
îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð H18) (1,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (352 ìã).

MS (ISP) 492 [(Ì+Í)+]; tïë: 170° Ñ.
Ïðèìåð Ê73
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�,4�-

äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,4�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G43) è òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-
îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â
âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (207 ìã).

MS (ISN) 491 [(Ì-Í)-]; tïë: 160-161° Ñ.
Ïðèìåð Ê74
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

èçîïðîïèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-èçîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G47) è òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð Í10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (183 ìã).

MS (ISN) 421 [(Ì-Í)-]; tïë: 163-165° Ñ.
Ïðèìåð Ê75
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ôòîð-3-{3-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-èë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (0,5 ììîëü) è 154 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-
1-èë)òèàçîë-4-èë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í20) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (157 ìã).

MS (ISN) 534 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê76
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-3-{3-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-èë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (0,5 ììîëü) è 154 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-
1-èë)òèàçîë-4-èë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í20) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (225 ìã).

MS (ISN) 534 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð Ê77
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 152 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (0,5 ììîëü) è 200 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-
1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í2) (0,77 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (191 ìã).

MS(ISP)516 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê78
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

öèêëîïðîïèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-öèêëîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G48) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
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(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (92 ìã).

MS (ÅI)419 (Ì+).
Ïðèìåð Ê79
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

öèêëîïðîïèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-öèêëîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G48) è 4-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)ïèðèäèí-2-
êàðáîíèòðèëà (ïðèìåð J16) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (148 ìã).

MS (ISP)421 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê80
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-öèêëîïðîïèë-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-öèêëîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G48) è 6-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J10) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (79 ìã).

MS(ISP)461 [(M+H)+].
Ïðèìåð Ê81
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 152 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (0,5 ììîëü) è 200 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-
1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í2) (0,77 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (107 ìã).

MS(ISP)516 [(M+H)+].
Ïðèìåð Ê82
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 163 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G33) (0,5 ììîëü) è 181 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-
[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í2) (0,7 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (107 ìã).

MS (ISP) 540 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê83
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {4�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (0,5 ììîëü) è 235 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-èìèäàçîë-1-
èëòèàçîë-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð HI 9) (0,8 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà (162 ìã).

MS (ISP) 522 [(M+H)+].
Ïðèìåð Ê84
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-3-{3-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) (0,5 ììîëü) è 190 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(3-
ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í14) (0,63 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(86 ìã).

MS (ISP) 530 [(Ì+Í)+]; tïë: 100-101° Ñ.
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Ïðèìåð Ê85
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�,4�-

äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,4�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G43) è  3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà (95 ìã).

MS (ISP) 492 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê86
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-èçîïðîïèëôåíèë}

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-èçîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G47) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êðàñíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(100 ìã).

MS (ISP) 422 [(M+H)+]; tïë: 179-180° Ñ.
Ïðèìåð Ê87
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G39) è òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(2-ìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-
èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í13) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ìàñëà (181 ìã).

MS (ISP) 561 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê88
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (4-èçîïðîïèë-2-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}ôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-èçîïðîïèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G47) è 2,2-äèìåòèë-6-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-[1,3]-äèîêñèí-4-îíà
(ïðèìåð J15) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (186 ìã).

MS (ISP) 477 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê89
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�,4�-äèôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,4�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G43) è 2,2-äèìåòèë-6-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-[1,3]äèîêñèí-4-
îíà (ïðèìåð J15) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (145
ìã).

MS (ISP) 547 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê90
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�,4�-äèôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,4�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G43) è ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-
èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í2) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè
â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ìàñëà (164 ìã).

MS (ISP) 534 [(M+H)+].
Ïðèìåð Ê91
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (0,5 ììîëü) è 235 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-(2-èìèäàçîë-1-
èëòèàçîë-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð H19) (0,8 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (98 ìã).
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MS (ISP) 522 [(Ì+Í)+]; tïë: 115-130° Ñ.
Ïðèìåð Ê92
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�,5�-

äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 160 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,5�-äèôòîðäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G45) (0,5 ììîëü) è 115 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-
[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå àìîðôíîãî áåëîãî âåùåñòâà (110 ìã).

MS (ISN)490 [(M-H)+].
Ïðèìåð Ê.93
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�,5�-äèôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 160 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,5�-äèôòîðäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G45) (0,5 ììîëü) è 130 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-
[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í2) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå àìîðôíîãî íå ñîâñåì áåëîãî âåùåñòâà (129 ìã).

MS (ISN) 532 [(M-H)+].
Ïðèìåð Ê94
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð (2�-ôòîð-3-{3-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 151 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G37) (0,5 ììîëü) è 190 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(3-
ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð H14) (0,63 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (213 ìã).

MS (ISN) 528 [(Ì-Í)+]; tïë: 158-160° Ñ.
Ïðèìåð Ê95
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð {2�,3�-äèôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 160 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�,3�-äèôòîðäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G49) (0,5 ììîëü) è 130 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-
[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Í2) (0,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî àìîðôíîãî âåùåñòâà (166 ìã).

MS (ISP) 534 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê96
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-(2,4-

äèôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 172 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(2,4-äèôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G35) (0,5 ììîëü) è 126 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]
äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,55 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî ìàñëà (198 ìã).

MS (ISP) 516 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð Ê97
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-(2-

ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
Ãîòîâèëè èç 163 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G34) (0,5 ììîëü) è 126 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]
äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,55 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (143 ìã).

MS (ISN) 496 [(Ì-Í)+]; tïë: 216-217° C.
Ïðèìåð Ê98
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-(4-

ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû.
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Ãîòîâèëè èç 245 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G33) (0,75 ììîëü) è 190 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]
äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,825 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ìàñëà (318 ìã).

MS (ISN) 496 [(Ì-Í)+].
Îáùèé ìåòîä Ì (ñõåìà ñèíòåçà Â)
Ïîëó÷åíèå 4,8-äèàðèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-îíîâ, 4-àðèë-8-àðîèë-1,3-

äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-îíîâ èëè 4-àðèë-8-àðèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]]
[1,4]äèàçåïèí-2-îíîâ

Ñóñïåíçèþ òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-àðèëôåíèë}
êàðáàìèíîâîé êèñëîòû èëè òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-àðèë-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-
àðèëýòèíèëôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (1,0 ììîëü) â 5 ìë ÑH2Cl2 [ïðè íåîáõîäèìîñòè
ìîæíî áûëî äîáàâë òü îò 5 äî 25 ììîëü àíèçîëà èëè 1,3-äèìåòîêñèáåíçîëà] ïðè 0° Ñ
îáðàáàòûâàëè 0,5-5,0 ìë ÒÔÊ è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàëè ïðè 23° Ñ äî òåõ ïîð, ïîêà
äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíûé ðàñõîä èñõîäíîãî
ìàòåðèàëà. Ïîä âàêóóìîì ðàñòâîðèòåëü óäàë ëè, îñòàòîê îáðàáàòûâàëè íåáîëüøèì
êîëè÷åñòâîì äèýòèëîâîãî ýôèðà, ïîñëå ÷åãî îí êðèñòàëëèçîâàëñ . Ýòî òâåðäîå âåùåñòâî
ïåðåìåøèâàëè ñ íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NàÍÑÎ3, îòôèëüòðîâûâàëè, ïðîìûâàëè Í2Î è
äèýòèëîâûì ýôèðîì èëè ñìåñ ìè äèýòèëîâîãî ýôèðà/ãåêñàíà è ñóøèëè, ïîëó÷à  óêàçàííîå
â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå, êîòîðîå ïðè íåîáõîäèìîñòè ìîæíî áûëî î÷èùàòü êðèñòàëëèçàöèåé
èç ÒÃÔ/ÑÍ2Ñl2/äèýòèëîâîãî ýôèðà/ãåêñàíà.

Ïðèìåð 1
3-(7-èîä-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 1,15 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-èîäôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê1) (2,3 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑH2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (880 ìã).

MS (EI) 387 (Ì+); tïë: 198-200° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 2
3-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 230 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-ôåíèëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê2) (0,48 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (135 ìã).

MS (EI) 361 (Ì+); tïë: 245° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 3
3-(4-îêñî-7-ï-òîëèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 161 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ï-

òîëèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G3) (0,5 ììîëü) è 183 ìã 3-(2,2-
äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,6 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (228
ìã). Ó ýòîãî ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (86 ìã).

MS (EI) 375 (Ì+); tïë: 236-239° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 4
3-[7-(2-õëîðôåíèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 172 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(2-õëîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G4) (0,5 ììîëü) è 230 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]
äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,75 ììîëü, 75%-íîé ÷èñòîòû) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (321 ìã). Ó ýòîãî
ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH 2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî

Ñòðàíèöà: 52

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 257 382 C2

âåùåñòâà (148 ìã).
MS (EI) 395 (M+) è 397 [(Ì+2)+]: tïë: 239-240° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 5
4-(3-õëîðôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G2) è 6-(3-õëîðôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J6) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ
ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (155 ìã).

MS (EI): 370 (Ì+).
Ïðèìåð 6
3-[7-(4-ìåòîêñèôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-

ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê3) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (122 ìã).

MS (ISP) 368 [(Ì+Í)+]; tïë: 236-237° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 7
3-(4-îêñî-7-òèîôåí-3-èë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

òèîôåí-3-èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê4) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (54 ìã).

MS (EI) 343 (Ì+); tïë: 238-243° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 8
3-(7-ôóðàí-2-èë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ôóðàí-2-èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê5) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî ïîðîøêà (73 ìã).

MS (EI) 327 (Ì+); tïë: 205-210° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 9
3-[7-(4-ýòèëôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ýòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G8) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð
J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ
ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (67 ìã).

MS (EI) 365 (M+); tïë: 225-229° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 10
3-(4-îêñî-7-ôåíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 268 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]

äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê6) (0,59 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (188 ìã).

MS (EI) 337 (Ì+); tïë: 238-240° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 11
4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 871 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-èîäôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê7) (1,5 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH 2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (542 ìã).

MS (EI) 462 (Ì+); tïë: 227-229° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 12
8-ôåíèëýòèíèë-4-ïèðèäèí-4-èë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé
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êèñëîòû (ïðèìåð G2) è 2,2-äèìåòèë-6-ïèðèäèí-4-èë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J9) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ
ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (50 ìã).

MS (EI) 337 (Ì+); tïë: 198-200° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 13
3-[7-(2-ìåòîêñèôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G10) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-çåëåíîãî ïîðîøêà (30 ìã).

MS (EI) 367 (Ì+).
Ïðèìåð 14
3-(7-ôóðàí-3-èë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ôóðàí-3-èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê9) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (73 ìã).

MS (EI) 327 (Ì+); tïë: 228-233° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 15
3-[7-(4-õëîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-õëîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G12) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî ïîðîøêà (79 ìã).

MS (EI) 371 (Ì+); tïë: 244-250° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 16
3-[7-(4-õëîðôåíèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 187 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-õëîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G13) (0,5 ììîëü) è 184 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]
äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,6 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó
îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  (234 ìã) óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè
öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå
ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (93 ìã).

MS (EI) 395 (Ì+) è 397 [(Ì+2)+]; tïë: 237-240° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 17
8-ôåíèë-4-òèîôåí-2-èë-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 69 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G9) (0,243 ììîëü) è 54 ìã 2,2-äèìåòèë-6-òèîôåí-2-èë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð
J1) (0,257 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè 
óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (46 ìã).

MS (ISP)319 [(M+H)+].
Ïðèìåð 18
8-ôåíèëýòèíèë-4-(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G2) è 2,2-äèìåòèë-6-(3-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îíà
(ïðèìåð J8) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (157 ìã).

MS (EI) 404 (Ì+).
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Ïðèìåð 19
4-(3-õëîðôåíèë)-8-ôåíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 284 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G9) (1,0 ììîëü) è 358 ìã 6-(3-õëîðôåíèë)-2,2-äèìåòèë[1,3]äèîêñèí-4-
îíà (ïðèìåð J6) (1,2 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ 
ñîåäèíåíè  (339 ìã) óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (188 ìã).

MS (EI) 346 (Ì+) è 348 [(Ì+2)+]; tïë: 208° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 20
3-(7-íàôòàëèí-1-èë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

íàôòàëèí-1-èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê10) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (41 ìã).

MS (ISP) 388 [(Ì+Í)+]; tïë: 240-245° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 21
3-(4-îêñî-7-òèàçîë-2-èëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 119 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-òèàçîë-2-èëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê11) (0,24 ììîëü) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (36 ìã).

MS (EI) 368 (Ì+); tïë: 230° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 22
3-(4-îêñî-7-ï-òîëèë-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G16) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (76 ìã).

MS (ISP) 352 [(Ì+Í)+]; tïë: 242-245° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 23
4-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-8-ïèðèäèí-2-èë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ïèðèäèí-2-èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê12) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî ïîðîøêà (51 ìã).

MS (EI) 353 (Ì+); tïë: 220-225° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 24
3-(4-îêñî-7-òèîôåí-2-èë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-òèîôåí-2-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G18) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (108 ìã).

MS (EI) 343 (Ì+); tïë: >250° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 25
8-èîä-4-òèîôåí-2-èë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-èîäôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû

(ïðèìåð G1) è 2,2-äèìåòèë-6-òèîôåí-2-èë[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J1) â ñîîòâåòñòâèè
ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî
ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (30 ìã).

MS (EI) 368 (Ì+); tïë: >260° Ñ.
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Ïðèìåð 26
3-(4-îêñî-7-ïèðèäèí-2-èëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 124 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-2-

èëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G19) (0,4 ììîëü) è 147 ìã 3-(2,2-äèìåòèë-6-
îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) (0,48 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  (199 ìã) óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî
ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì.
Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (124 ìã).

MS (EI) 362 (Ì+); tïë: 229-231° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 27
4-(3-ìåòîêñèôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G2) è 2,2-äèìåòèë-6-(3-ìåòîêñèôåíèë)-[1,3]äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J11)
â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ
ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (131 ìã).

MS (EI) 366 (Ì+).
Ïðèìåð 28
3-(4-îêñî-7-ïèðèäèí-2-èë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

ïèðèäèí-2-èëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê13) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî ïîðîøêà (29 ìã).

MS (EI) 338 (Ì+); tïë: 243-244° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 29
8-ôåíèë-4-òèîôåí-3-èë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 110 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [3-(3-îêñî-3-òèîôåí-3-

èëïðîïèîíèëàìèíî)äèôåíèë-4-èë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê14) (0,25 ììîëü)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (53 ìã).

MS (EI) 318 (Ì+); tïë: 233° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 30
3-(4-îêñî-7-ì-òîëèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-3�-

ìåòèëäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê 15) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (145 ìã).

MS (ISP) 352 [(Ì+Í)+]; tïë: 248-251° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 31
3-[7-(3,4-äèõëîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-3�,4�-äèõëîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G21) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (150 ìã).

MS (EI) 405 (Ì+); tïë: 252-255° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 32
8-ôåíèë-4-(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 284 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíîäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G9) (1,0 ììîëü) è 408 ìã 2,2-äèìåòèë-6-(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-[1,3]
äèîêñèí-4-îíà (ïðèìåð J5) (1,2 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó
îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  (392 ìã) óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè
öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (238 ìã).
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MS (EI) 380 (Ì+); tïë: 210° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 33
3-[7-(2-õëîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-õëîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G22) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî ïîðîøêà (43 ìã).

MS (ISP) 372 [(Ì+Í)+]; tïë: 240-244° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 34
4-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-8-î-òîëèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

2�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê16) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (60 ìã).

MS (ISP) 366 (Ì+) è 368 [(Ì+2)+]; tïë: 247-248° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 35
8-áåíçîèë-4-(3-õëîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 193 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-áåíçîèë-2-[3-(3-õëîðôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê-17) (0,39 ììîëü) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (93 ìã).

MS (EI) 374 (Ì+) è 376 [(Ì+2)+]; tïë: 199-202° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 36
3-(7-áåíçîèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 263 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-áåíçîèë-2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíîôçåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê-18) (0,54 ììîëü)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (77 ìã).

MS (EI) 365 (Ì+); tïë: 207° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 37
8-áåíçîèë-4-òèîôåí-2-èë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 54 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [4-áåíçîèë-2-(3-îêñî-3-òèîôåí-2-

èëïðîïèîíèëàìèíî)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê 19) (0,12 ììîëü) îáðàáîòêîé ñ
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (8 ìã).

MS (EI) 346 (Ì+).
Ïðèìåð 38
4-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-8-ôåíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 100 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê20) (0,21 ììîëü)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (93 ìã).

MS (EI) 352 (Ì+) è 354 [(Ì+2)+]; tïë: 228° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 39
3-[7-(3-ìåòîêñèôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-3�-

ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê21) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (118 ìã).

MS (ISP) 368 [(Ì+Í)+]; tïë: 240-243° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 40
3-(4-îêñî-7-ïèðèäèí-3-èë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ïèðèäèè-3-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé
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êèñëîòû (ïðèìåð G26) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî ïîðîøêà (161 ìã).

MS (EI) 338 (Ì+); tïë: 210-214° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 41
8-(6-îêñî-1,6-äèãèäðîïèðèäèí-3-èë)-4-òèîôåí-2-èë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 127 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [5-(6-îêñî-1,6-äèãèäðîïèðèäèí-3-èë)-2-(3-

îêñî-3-òèîôåí-2-èëïðîïèîíèëàìèíî)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê22) (0,28
ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (57 ìã).

MS (ISP) 336 [(Ì+Í)+]; tïë: >250° C.
Ïðèìåð 42
8-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-4-(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 198 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-[3-îêñî-3-

(3-òðèôòîðìåòèëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî] ôåíèë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê23) (0,33
ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (49 ìã). MS (ISP) 488 [(Ì+Í)+]; tïë: 195° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).

Ïðèìåð 43
3-[4-îêñî-7-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë)-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-

òðèôòîðìåòîêñèäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê24) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH 2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî ïîðîøêà (23
ìã).

MS (EI) 421 (Ì+); tïë: 237-24 ÃÑ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 44
3-(4-îêñî-7-ïèðèäèí-4-èë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-ïèðèäèí-4-èëôåíèë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð G28) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-èë)áåíçîíèòðèëà
(ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè
çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl3 â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì  ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå êðàñíî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (25 ìã).

MS (EI) 338 (Ì+); tïë: >200° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 45
3-[7-(1-áåíçîëñóëüôîíèë-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 56 ìã 3-[4-îêñî-7-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà [ïîëó÷åí èç 690 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-{4-òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî-3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}-3,6-äèãèäðî-2Í-
ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê25) (1,23 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Âûäåë ëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (309
ìã)] (0,164 ììîëü) è áåíçîëñóëüôîíèëõëîðèäà (0,164 ììîëü) â 2 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ.
Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (40 ìã).

MS (ISP) 483 [(Ì+Í)+]; tïë: 92-95° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 46
3-[7-(1-ìåòàíñóëüôîíèë-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 60 ìã 3-[4-îêñî-7-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà [ïîëó÷åí èç 690 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-{4-òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî-3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}-3,6-äèãèäðî-2Í-
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ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê25) (1,23 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Âûäåë ëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (309
ìã)] (0,175 ììîëü), 0,014 ìë ìåòàíñóëüôîíèëõëîðèäà (0,175 ììîëü) è 0,025 ìë Åt3Í (0,175
ììîëü) â 3 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (35 ìã).

MS (ISP) 421 [(Ì+Í)+]; tïë: 211-213° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 47
3-[7-(1-àöåòèë-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 54 ìã 3-[4-îêñî-7-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èë)-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà [ïîëó÷åí èç 690 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-{4-òðåò-
áóòîêñèêàðáîíèëàìèíî-3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}-3,6-äèãèäðî-2Í-
ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê25) (1,23 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Âûäåë ëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (309
ìã)] (0,158 ììîëü) è 0,017 ìë Àñ2Î (0,173 ììîëü) â 3 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå
îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (65 ìã).

MS (EI) 384 (Ì+); tïë: 220-222° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 48
8-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-4-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç 172 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-[3-(3-

õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê26) (0,3
ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (38 ìã).

MS (ISP) 460 [(Ì+Í)+]; tïë: 213-215° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 49
3-[7-(4-ìåòîêñèôåíèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 290 ìã 3-(7-èîä-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 1) (0,75 ììîëü) è 350 ìã 4-ìåòîêñèôåíèëàöåòèëåíà (1,57 ììîëü)
â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(172 ìã).

MS (EI) 391 (Ì+); tïë: 234-235° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 50
3-(4-îêñî-7-òèîôåí-2-èëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 185 ìã 3-(7-èîä-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 50) (0,48 ììîëü) è 78 ìã 2-ýòèíèëòèîôåíà (0,72 ììîëü)
[ïîëó÷åí èç 2-òèîôåíêàðáîêñàëüäåãèäà â ñîîòâåòñòâèè ñ èçëîæåííûì â J.Org.Chem. 1982,
47, 2201-2204] â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (146 ìã).

MS (EI) 367 (Ì+); tïë: 235-238° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 51
3-[7-(2,3-äèôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 35 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

2�,3�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê8) (0,07 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ
â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñåðîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(23 ìã).

MS (ISP) 374 [(Ì+Í)+]; tïë: 240° C.
Ïðèìåð 52
4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 170 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê27) (0,33
ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå
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êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (64 ìã).
MS (EI) 402 (Ì+); tïë: 193-196° C.
Ïðèìåð 53
3-(7-áåíçîôóðàí-2-èë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 255 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-áåíçîôóðàí-2-èë-2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê28) (0,51 ììîëü) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (260 ìã).

MS (EI) 377 (Ì+); tïë: >250° Ñ.
Ïðèìåð 54
3-(7-äèôåíèë-4-èë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 135 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

[1,1�;4�,1��]òåðôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê29) (0,25 ììîëü) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (100 ìã). MS (EI) 413 (Ì+); tïë: 251-253° C.

Ïðèìåð 55
3-[4-îêñî-7-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëýòèíèë)-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 170 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-(4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê30) (0,3 ììîëü)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (112 ìã).

MS (EI) 445 (Ì+); tïë: 239-241° Ñ.
Ïðèìåð 56
4-(3-íèòðîôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 970 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-íèòðîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-ôåíèëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê31) (1,94 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (631 ìã).

MS (EI) 381 (Ì+); tïë: 228-229° C.
Ïðèìåð 57
3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê32) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (141
ìã).

MS (EI) 355 (Ì+).
Ïðèìåð 58
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-

èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê33) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (89 ìã).

MS (EI) 420 (Ì+); tïë: 216-218° C.
Ïðèìåð 59
4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-8-ôåíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê34) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (125 ìã).

MS (EI) 378 (Ì+); tïë: 201-205° C.
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Ïðèìåð 60
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-Äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê35) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (261 ìã).

MS (EI) 396 (Ì+).
Ïðèìåð 61
4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-8-(4-ìåòîêñèôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-4�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé

êèñëîòû (ïðèìåð Ê36) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì.
Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (100 ìã).

MS (EI) 408 (Ì+); tïë: 207-208° C.
Ïðèìåð 62
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî [b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-îêñî-3-(3-[1,2,4]

òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê37)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (156 ìã).

MS (EI) 421 (Ì+); tïë: 217-218° Ñ.
Ïðèìåð 63
8-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-

îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-

èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê38) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (99 ìã).

MS (EI) 420 (Ì+); tïë: 201-203° C.
Ïðèìåð 64
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê39) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (115 ìã).

MS (EI) 397 (Ì+); tïë: 241-245° Ñ.
Ïðèìåð 65
3-[7-(4-öèàíîôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-öèàíî-3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê40) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (102 ìã).

MS (EI) 362 (Ì+); tïë: 240° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 66
4-[2-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-7-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-öèàíî-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê41) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (128 ìã).

MS (EI) 403 (Ì+); tïë: 209-213° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 67
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8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(3-íèòðîôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-(3-íèòðîôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê42) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (719 ìã).

MS (ISP) 376 [(Ì+Í)+]; tïë: 220-226° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 68
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðâäèí-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-(2-èìèäàçîë-1-

èëïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë }êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê43)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (189 ìã).

MS (ISP) 422 [(Ì+Í)+]; tïë: 206° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 69
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê43) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (209 ìã).

MS (ISP) 398 [(Ì+Í)+]; tïë: 213° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 70
4-(3-àìèíîôåíèë)-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(3-íèòðîôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà

(ïðèìåð 67) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì
G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (16 ìã).

MS (ISP) 346 [(Ì+Í)+]; tïë: 210-217° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 71
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê45) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (176 ìã).

MS (ISP) 397 [(Ì+Í)+]; tïë: 179-182° Ñ.
Ïðèìåð 72
N-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}

àöåòàìèä
Ãîòîâèëè èç 4-(3-àìèíîôåíèë)-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà

(ïðèìåð 70) îáðàáîòêîé Àñ2Î â ÍÎÀñ ïðè 80° Ñ. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (9 ìã).

MS (EI) 387 (Ì+).
Ïðèìåð 73
N-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}

ìåòàíñóëüôîíàìèä
Ãîòîâèëè èç 4-(3-àìèíîôåíèë)-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà

(ïðèìåð 70) îáðàáîòêîé ìåòàíñóëüôîíèëõëîðèäîì è Et3N â ÒÃÔ ïðè 23° Ñ. Ïîëó÷àëè â
âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (24 ìã).

MS (ISP) 424 [(Ì+Í)+]; tïë: 232-235° C.
Ïðèìåð 74
8-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
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Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-
èëôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê46) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (75 ìã).

MS (ISP) 486 [(M+H)+]; tïë: 225-231° Ñ.
Ïðèìåð 75
4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-8-(6-îêñî-1,6-äèãèäðîïèðèäèí-3-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 8-(6-áåíçèëîêñèïèðèäèí-3-èë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà (ïðèìåð 74) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ Ni Ðåíå  â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (17 ìã).

MS (ISP) 396 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 76
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-3-{3-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê47) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (196 ìã).

MS (EI) 410 (Ì+); tïë: 215° Ñ.
Ïðèìåð 77
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê48) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (32 ìã).

MS (EI) 397 (Ì+).
Ïðèìåð 78
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-{3-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-

èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}ôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê49) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (122 ìã).

MS (EI) 434 (M+); tïë: 210° C.
Ïðèìåð 79
8-(4-ôòîð-2-ìåòèëôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-ìåòèëäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê50)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (82 ìã).

MS (EI) 410 (Ì+); tïë: 170-172° Ñ.
Ïðèìåð 80
8-(4-ôòîð-2-ãèäðîêñèôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-ìåòîêñèìåòîêñèäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê51)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (13 ìã).
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MS (ISP) 413 [(Ì+Í)+]; tïë: 220° Ñ.
Ïðèìåð 81
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê52) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(174 ìã).

MS (ISP) 411 [(Ì+Í)+]; tïë: 187° C.
Ïðèìåð 82
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê53) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(178 ìã).

MS (ISP) 411 [(Ì+Í)+]; tïë: 227° Ñ.
Ïðèìåð 83
2-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîôåí-3-

êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê54) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (209
ìã).

MS (EI) 361 (Ì+); tïë: 239-240° C.
Ïðèìåð 84
2-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîôåí-3-

êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê55) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (258 ìã).

MS (EI) 361 (Ì+); tïë: 238-240° Ñ.
Ïðèìåð 85
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê56) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (54 ìã).

MS (EI) 398 (Ì+).
Ïðèìåð 86
3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê57) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(128 ìã).

MS (EI) 355 (Ì+).
Ïðèìåð 87
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-àìèíî-4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]

êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G33) è ýòèëîâîãî ýôèðà 3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-
èëôåíèë)ïðîïèîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð H15) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó
îáðàçîâàâøåãîñ  ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè
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îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî
ïîðîøêà (5,5 ìã).

MS (EI) 422 (Ì+).
Ïðèìåð 88
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-òåòðàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê58) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (31 ìã).

MS (EI) 398 (Ì+); tïë: 179-180° Ñ.
Ïðèìåð 89
4-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-{3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê59)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (54 ìã).

MS (EI) 424 (Ì+); tïë: 188° Ñ.
Ïðèìåð 90
4-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-{3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}-4-ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê60)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (57 ìã).

MS (EI) 430 (Ì+); tïë: 134° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 91
4-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-õëîðòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê61) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (232 ìã).

MS (EI) 370 (Ì+); tïë: 255-256° C.
Ïðèìåð 92
3-[7-(2-ôòîð-6-ìåòîêñèôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-àìèíî-2�-ôòîð-6�-ìåòîêñèäèôåíèë-4-

èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G44) è 3-(2,2-äèìåòèë-6-îêñî-6Í-[1,3]äèîêñèí-4-
èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð J4) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ 
ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ 2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(47 ìã).

MS (EI) 385 (Ì+).
Ïðèìåð 93
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-íèòðîôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-(3-íèòðîôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê62) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (62 ìã).

MS (EI) 375 (Ì+).
Ïðèìåð 94
4-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë

Ñòðàíèöà: 65

5

10

15

20

25

30

35

40

45

50



RU 2 257 382 C2

Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-
4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê63) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå îðàíæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (23 ìã).

MS (EI) 356 (Ì+).
Ïðèìåð 95
4-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê64) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå çåëåíîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (40 ìã).

MS (EI) 356 (Ì+).
Ïðèìåð 96
3-[7-(3-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-3�-

ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê65) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (57 ìã).

MS (EI) 355 (Ì+); tïë: 232-235° Ñ.
Ïðèìåð 97
8-(3-ôòîðôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-Äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3�-ôòîð-3-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê66) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(69 ìã).

MS (EI) 396 (Ì+); tïë: 200-201° Ñ.
Ïðèìåð 98
4-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-ôåíèëýòèíèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê67) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (10 ìã).

MS (EI) 362 (Ì+).
Ïðèìåð 99
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,4]òðèàçîë-4-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,4]òðèàçîë-4-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê68) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2; â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (79 ìã).

MS (EI) 397 (Ì+); tïë: 198° C.
Ïðèìåð 100
5-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîôåí-2-

êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(5-öèàíîòèîôåí-2-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë} êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê69) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (263 ìã).

MS (EI) 361 (Ì+); tïë: >250° Ñ.
Ïðèìåð 101
4-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-8-(2-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-{3-[3-(2,4-äèìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê70)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (92 ìã).
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MS (EI) 424 (M+); tïë: 92° Ñ.
Ïðèìåð 102
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[3-(2-ìåòîêñèìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-

äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòîêñèìåòèë-

ñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé
êèñëîòû (ïðèìåð Ê71) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì.
Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (100 ìã).

MS (EI) 472 (M+); tïë: 189-190° C.
Ïðèìåð 103
4-ôòîð-3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(5-öèàíî-2-ôòîðôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�-ôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê72)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (92 ìã).

MS (EI) 373 (Ì+); tïë: 239° Ñ.
Ïðèìåð 104
4-[7-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

2�,4�-äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê73) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (24
ìã).

MS (ISP) 375 [(Ì+Í)+]; tïë: 250-253° Ñ.
Ïðèìåð 105
4-(7-èçîïðîïèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)ïèðèäèí-2-êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-èçîïðîïèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê74) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (33 ìã).

MS (ISP) 305 [(M+H)+]; tïë: 173-178° C.
Ïðèìåð 106
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-èë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ôòîð-3-{3-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-

èë]-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê75) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (75 ìã).

MS (ISP) 418 [(Ì+Í)+]; tïë: 229° C.
Ïðèìåð 107
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-èë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-3-{3-[2-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)òèàçîë-4-

èë]-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê76) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (101 ìã).

MS (ISP) 418 [(Ì+Í)+]; tïë: 229° C.
Ïðèìåð 108
3-(4-îêñî-7-ôåíåòèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 3-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-

èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 2) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ èñïîëüçîâàíèåì Pd/C â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
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âåùåñòâà (156 ìã).
MS (EI) 365 (Ì+); tïë: 212-214° Ñ.
Ïðèìåð 109
3-(4-îêñî-7-ñòèðèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 3-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-

èë)áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 2) êàòàëèòè÷åñêîé ãèäðîãåíèçàöèåé ñ êàòàëèçàòîðîì Ëèíäëàðà â
ïðèñóòñòâèè 10 ýêâ. öèêëîãåêñåíà â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì G (ìåòîä à). Ïîëó÷àëè
â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (159 ìã).

MS (EI) 363 (M+); tïë: 185-188° Ñ.
Ïðèìåð 110
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê.77) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì M. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (100 ìã).

MS (EI) 397 (Ì+); tïë: 209-212° Ñ.
Ïðèìåð 111
3-(7-öèêëîïðîïèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

öèêëîïðîïèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê78) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì M. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (44
ìã).

MS (ISP) 302 [(Ì+Í)+]; tïë: 204-209° Ñ.
Ïðèìåð 112
4-(7-öèêëîïðîïèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(2-öèàíîïèðèäèí-4-èë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-öèêëîïðîïèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê79) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑH2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì M. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(88 ìã).

MS (ISP) 303 [(Ì+Í)+]; tïë: 227-230° Ñ.
Ïðèìåð 113
8-öèêëîïðîïèë-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-öèêëîïðîïèë-2-[3-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê80) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ 3Ñl3 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì M. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (41 ìã).

MS (ISP) 303 [(M+H)+]; tïë: 198-200° Ñ.
Ïðèìåð 114
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê81) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (29 ìã).

MS (EI) 397 (Ì+); tïë: 218-220° Ñ.
Ïðèìåð 115
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-2-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]

òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]ôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê82)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (53 ìã).
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MS (EI) 421 (Ì+); tïë: 246-248° Ñ.
Ïðèìåð 116
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {4�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê83) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (64 ìã).

MS (ISP) 404 [(Ì+Í)+]; tïë: 214° C.
Ïðèìåð 117
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-3-{3-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê84) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (33 ìã).

MS (EI) 411 (M+); tïë: >250° Ñ.
Ïðèìåð 118
3-[7-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�,4�-

äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê85) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (37
ìã).

MS (ISP) 374 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 119
3-(7-èçîïðîïèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-

èçîïðîïèëôåíèë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê86) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(25 ìã).

MS (ISP) 304 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 120
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(2-ìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4�-ôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëñóëüôàíèëèìèäàçîë-1-

èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê87)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (104 ìã).

MS (ISP) 443 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 121
8-èçîïðîïèë-4-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (4-èçîïðîïèë-2-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-

3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}ôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê88) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ 2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (94 ìã).

MS (ISP) 359 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 122
8-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�,4�-äèôòîð-3-{3-[3-(2-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]

-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê89) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (71 ìã).
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MS (ISP) 429 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 123
8-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�,4�-äèôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê90) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (78 ìã).

MS (ISP) 416 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 124
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�-ôòîð-3-[3-(2-èìèäàçîë-1-èëòèàçîë-4-èë)-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê91) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (46 ìã).

MS (ISP) 404 [(Ì+Í)+]; tïë: 194-197° C.
Ïðèìåð 125
3-[7-(2,5-äèôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {3-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-2�,5�-

äèôòîðäèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê92) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (49
ìã).

MS (EI) 373 (Ì+); tïë: 247° C.
Ïðèìåð 126
8-(2,5-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�,5�-äèôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-

èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê93) îáðàáîòêîé
ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (67 ìã).

MS (EI)415 (M+) tïë: 231° C.
Ïðèìåð 127
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2�-ôòîð-3-{3-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-3-

îêñîïðîïèîíèëàìèíî}äèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê94) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (100 ìã). MS (EI) 411 (Ì+); tïë: 222-224° Ñ.

Ïðèìåð 128
7-ìåòèë-4-[3-(1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-èë)ôåíèë]-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 620 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (2-àìèíî-4-

ôåíèëýòèíèëôåíèë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G2) (2,0 ììîëü) è 1,26 ã òðåò-
áóòèëîâîãî ýôèðà 3-[3-(1-ìåòèë-1Í-èìèäàçîë-2-èë)ôåíèë]-3-îêñîïðîïèîíîâîé êèñëîòû
(ïðèìåð Í21) (4,2 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ê. Ó îáðàçîâàâøåãîñ 
ñîåäèíåíè  óäàë ëè çàùèòíóþ ãðóïïó è åãî ïîäâåðãàëè öèêëèçàöèè îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH 2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (81 ìã).

MS (ISP) 417,2 [(Ì+Í)+]; tïë: 202-205° C.
Ïðèìåð 129
8-(2,3-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí
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Ãîòîâèëè èç 118 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà {2�,3�-äèôòîð-3-[3-îêñî-3-(3-[1,2,3]
òðèàçîë-1-èëôåíèë)ïðîïèîíèëàìèíî]äèôåíèë-4-èë}êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê.95)
(0,22 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â
âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (74 ìã). tïë:230° Ñ.

Ïðèìåð 130
3-[7-(2,4-äèôòîðôåíèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-(2,4-

äèôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê96) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â
CH 2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (87 ìã).

MS (EI) 397 (Ì+); tïë: 240-24á° Ñ.
Ïðèìåð 131
3-[7-(2-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-4-(2-

ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê97) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (82 ìã).

MS (EI) 379 (Ì+); tïë: 213-214° Ñ.
Ïðèìåð 132
8-ôåíèëýòèíèë-4-(3-òðèìåòèëñèëèëýòèíèëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 231 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îíà (ïðèìåð 11) (0,5 ììîëü) è 0,4 ìë òðèìåòèëñèëèëàöåòèëåíà (1,0 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà
(102 ìã).

MS (EI) 432 (Ì+); tïë: 169-171° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 133
4-(3-ýòèíèëôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 63 ìã 8-ôåíèëýòèíèë-4-(3-òðèìåòèëñèëàíèëýòèíèëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà (ïðèìåð 132) (0,146 ììîëü) îáðàáîòêîé 1í. NaOH (3 êàïëè) â 3
ìë ÌåÎÍ è 0,5 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ â òå÷åíèå 2 ÷. Ïîëó÷àëè â âèäå êîðè÷íåâîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (31 ìã).

MS (ISP) 361 [(Ì+Í)+]; tïë: >250° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 134
3-[7-(3-ãèäðîêñè-3-ìåòèëáóò-1-èíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 194 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îíà (ïðèìåð 11) (0,5 ììîëü) è 105 ìã 2-ìåòèë-3-áóòèí-2-îëà (1,25 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (147 ìã).

MS (EI) 343 (Ì+); tïë: 243° Ñ.
Ïðèìåð 135
3-[7-(1-ãèäðîêñèöèêëîãåêñèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 308 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îíà (ïðèìåð 11) (0,80 ììîëü) è 248 ìã 1-ýòèíèë-1-öèêëîãåêñàíîëà (2,00 ììîëü) â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå áåæåâîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (262 ìã).

MS (ISP) 384 [(Ì+Í)+]; tïë: 196° Ñ.
Ïðèìåð 136
3-(7-öèêëîãåêñ-1-åíèëýòèíèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë)áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 50 ìã 3-[7-(1-ãèäðîêñèöèêëîãåêñèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 135) (0,13 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (22
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ìã).
MS (EI) 365 (Ì+); tïë: 228° Ñ.
Ïðèìåð 137
3-[7-(3-ìåòèëáóò-3-åí-1-èíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 50 ìã 3-[7-(3-ãèäðîêñè-3-ìåòèëáóò-1-èíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 134) (0,15 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â
ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà ïåñî÷íîãî öâåòà (33
ìã).

MS (ISP) 326 [(Ì+Í)+]; tïë: 231° Ñ.
Ïðèìåð 138
3-[7-(3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðàí-4-èëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 50 ìã 3-[7-(4-ãèäðîêñèòåòðàãèäðîïèðàí-4-èëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-

áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà [ïîëó÷åí èç 387 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-
ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà (ïðèìåð 11) (1,0 ììîëü) è 315 ìã 4-
ýòèíèëòåòðàãèäðîïèðàí-4-îëà [CAS-No. 57385-16-7] (2,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì F. Âûäåë ëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (296 ìã)] (0,13 ììîëü)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (16 ìã).

MS (EI) 367 (Ì+); tïë: 238° Ñ.
Ïðèìåð 139
òðåò-Áóòèëîâûé ýôèð 4-[2-(3-öèàíîôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

7-èëýòèíèë]-3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ãîòîâèëè èç 1,16 ã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îíà (ïðèìåð 11) (3,0 ììîëü) è 0,93 ã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-ýòèíèë-3,6-äèãèäðî-2Í-
ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû [CAS-No. 177984-28-0] (4,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (620 ìã).

MS (ISP) 467 [(Ì+Í)+]; tïë: 239° C.
Ïðèìåð 140
3-[4-îêñî-7-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èëýòèíèë)-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 573 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà 4-[2-(3-öèàíîôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-

áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-7-èëýòèíèë]-3,6-äèãèäðî-2Í-ïèðèäèí-1-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð
139) (1,13 ììîëü) îáðàáîòêîé ÒÔÊ â ÑÍ2Ñl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â
âèäå íå ñîâñåì áåëîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (434 ìã).

MS (ISP) 367 [(Ì+Í)+]; tïë: 184° C.
Ïðèìåð 141
3-[7-(1-àöåòèë-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 55 ìã 3-[4-îêñî-7-(1,2,3,á-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èëýòèíèë)-4,5-äèãèäðî-3H-

áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 140) (0,15 ììîëü) îáðàáîòêîé 0,017 ìë
Àñ 2Î (0,165 ììîëü) â 3 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ â òå÷åíèå 1 ÷. Ïîëó÷àëè â âèäå òâåðäîãî
âåùåñòâà ïåñî÷íîãî öâåòà (59 ìã).

MS (ISP) 409 [(Ì+Í)+]; tïë: 203° Ñ.
Ïðèìåð 142
3-[7-(1-ìåòàíñóëüôîíèë-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-

áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 55 ìã 3-[4-îêñî-7-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èëýòèíèë)-4,5-äèãèäðî-3H-

áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 140) (0,15 ììîëü) îáðàáîòêîé 0,012 ìë
ìåòàíñóëüôîíèëõëîðèäà (0,15 ììîëü) è 0,021 ìë Et3N (0,15 ììîëü) â 3 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ
â òå÷åíèå 23 ÷. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (38 ìã).
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MS (EI) 444 (Ì+); tïë: 235° Ñ.
Ïðèìåð 143
3-{7-[1-(2,2-äèìåòèëïðîïèîíèë)-1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èëýòèíèë]-4-îêñî-4,5-

äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë}áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 55 ìã 3-[4-îêñî-7-(1,2,3,6-òåòðàãèäðîïèðèäèí-4-èëýòèíèë)-4,5-äèãèäðî-3H-

áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 140) (0,15 ììîëü) îáðàáîòêîé 0,02 ìë
ïèâàëîèëõëîðèäà (0,165 ììîëü) è 0,021 ìë Et3N (0,15 ììîëü) â 3 ìë ÒÃÔ ïðè 23° Ñ â
òå÷åíèå 19 ÷. Ïîëó÷àëè â âèäå òâåðäîãî âåùåñòâà ïåñî÷íîãî öâåòà (26 ìã).

MS (ISP) 451 [(M+H)+]; tïë: 219° C.
Ïðèìåð 144
3-[4-îêñî-7-(3-îêñîöèêëîãåêñ-1-åíèëýòèíèë)-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 500 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îíà (ïðèìåð 11) (1,29 ììîëü) è 310 ìã 3-ýòèíèëöèêëîãåêñ-2-åíîíà [CAS-No. 124267-26-1]
(2,58 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì F. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (346 ìã).

MS (EI) 379 (Ì+); tïë: 110° C.
Ïðèìåð 145
3-[7-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë
Ãîòîâèëè èç 307 ìã òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà [2-[3-(3-öèàíîôåíèë)-3-îêñîïðîïèîíèëàìèíî]-

4-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)ôåíèë]êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð Ê98) (0,62 ììîëü)
îáðàáîòêîé ÒÔÊ â CH2Cl2 â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì ìåòîäîì Ì. Ïîëó÷àëè â âèäå òâåðäîãî
âåùåñòâà öâåòà  è÷íîé ñêîðëóïû (146 ìã).

MS (EI) 379 (Ì+); tïë: 245-246° Ñ.
Ñëåäóþùèå ïðèìåðû îòíîñ òñ  ê êàòàëèçèðóåìîìó ïàëëàäèåì êàðáîíèëèðîâàíèþ 4-(3-

èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà â ïðèñóòñòâèè
âòîðè÷íûõ àìèíîâ, êîòîðîå ïðèâîäèò ê íåïîñðåäñòâåííîìó ïîëó÷åíèþ ñîîòâåòñòâóþùèõ
àìèäîâ, êàê ýòî ïîêàçàíî íà ñõåìå ñèíòåçà H.

Îáùèé ìåòîä N
Ïîëó÷åíèå 4-[3-(àìèíî-4-êàðáîíèë)ôåíèë]-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îíîâ êàòàëèçèðóåìûì Pd êàðáîíèëèðóþùèì àìèíèðîâàíèåì 4-(3-èîäôåíèë)-8-
ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà

Ðàñòâîð 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îíà (ïðèìåð
11) (1,0 ììîëü), âòîðè÷íîãî àìèíà (5,0 ììîëü), ÐÐh3 (6 ìîë.%) èëè dppp (3 ìîë.%),
Pd(OAC) 2 (3 ìîë.%) è Et3N (2,0 ììîëü) â 4 ìë ÄÌÔ ïåðåìåøèâàëè ïðè 23° Ñ â àòìîñôåðå
ÑÎ äî òåõ ïîð, ïîêà äàííûå òîíêîñëîéíîé õðîìàòîãðàôèè íå óêàçûâàëè íà ïîëíûé ðàñõîä
èîäèäà. Ïîñëå ðàçáàâëåíè  ÅtOÀñ, ïðîìûâêè íàñûùåííûì ðàñòâîðîì NaHCO3 è
ðàññîëîì îðãàíè÷åñêóþ ôàçó ñóøèëè íàä Na2SO4. Â ðåçóëüòàòå óäàëåíè  ðàñòâîðèòåë 
îñòàâàëîñü âåùåñòâî â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà, êîòîðîå î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé â
êîëîíêå íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ãåêñàíà/ÅtOÀñ, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå.

Ïðèìåð 146
4-[3-(ìîðôîëèí-4-êàðáîíèë)ôåíèë]-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí
Ãîòîâèëè èç 471 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îíà (ïðèìåð 11) (1,02 ììîëü) è 0,44 ìë ìîðôîëèíà (5,09 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ îáùèì
ìåòîäîì N. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (324 ìã).

MS (ISP) 450 [(Ì+Í)+]; tïë: 142-145° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 147
4-[3-(4-ìåòèëïèïåðàçèí-1-êàðáîíèë)ôåíèë]-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ãîòîâèëè èç 231 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-
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îíà (ïðèìåð 11) (0,5 ììîëü) è 0,28 ìë N-ìåòèëïèïåðàçèíà (2,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè ñ
îáùèì ìåòîäîì N. Ïîëó÷àëè â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (65 ìã).

MS (ISP) 463 [(Ì+Í)+]; tïë: 168-172° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 148
3-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçàìèä
Ãîòîâèëè èç 231 ìã 4-(3-èîäôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îíà (ïðèìåð 11) (0,5 ììîëü) è 0,52 ìë ãåêñàìåòèëäèñèëàçàíà (2,5 ììîëü) â ñîîòâåòñòâèè
ñ îáùèì ìåòîäîì N. Ïîëó÷àëè â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (104 ìã).

MS (EI) 379 (Ì+); tïë: >250° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 149
3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîáåíçàìèä
Ïîëó÷åíèå 4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîáåíçàìèäîâ (â

ñîîòâåòñòâèè ñ ðàáîòîé Pen-Yuan Lin è äð., îïóáëèêîâàííîé â Synthesis 1992, 1219).
Â ðàñòâîð 1,45 ã ãåêñàìåòèëäèñèëòèàíà (8,0 ììîëü) â 8 ìë 1,3-äèìåòèë-2-

èìèäàçîëèäèíîíà ïðè 23° Ñ äîáàâë ëè 0,31 ã, ìåòîêñèäà íàòðè  (6,8 ììîëü). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 5 ìèí è çàòåì îáðàçîâàâøèéñ  ãîëóáîé ðàñòâîð äîáàâë ëè â
ðàñòâîð 1,42 ã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]
áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 57) (4 ììîëü) â 12 ìë 1,3-äèìåòèë-2-èìèäàçîëèäèíîíà. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 3 ÷ ïðè 23° Ñ è çàòåì âûëèâàëè â 100 ìë âîäû. Ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàëè â òå÷åíèå 0,5 ÷, îñàäîê âûäåë ëè ôèëüòðîâàíèåì è ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ 50
ìë ýòèëàöåòàòà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (1,38 ã).

MS (ISN) 387,9 [(Ì-Í)+]; tïë: 267-270° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 150
3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîáåíçàìèä
0,53 ã 3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 86) ïîäâåðãàëè îáðàáîòêå àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 149 ñ ïîëó÷åíèåì
ïîñëå ðàñòèðàíè  â ïîðîøîê ñûðîãî ïðîäóêòà ñ ýòèëàöåòàòîì óêàçàííîãî â çàãëàâèè
ñîåäèíåíè  â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,46 ã).

MS (ISN) 387,9 [(Ì-Í)+]; tïë: 232-234° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 151
Àìèä 4-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-

êàðáîíîâîé êèñëîòû
0,36 ã ïðîäóêòà (ïðèìåð 94) ïîäâåðãàëè îáðàáîòêå àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 149 ñ

ïîëó÷åíèåì ïîñëå ðàñòèðàíè  â ïîðîøîê ñûðîãî ïðîäóêòà ñ àöåòîíîì óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,33 ã).

MS (ISN) 388,9 [(Ì-Í)+]; tïë: 280-283° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 152
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ìåòèëòèàçîë-2-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Â ñóñïåíçèþ 97 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]òèîáåíçàìèäà (ïðèìåð 149) (0,25 ììîëü) â 5 ìë ýòàíîëà äîáàâë ëè 0,1 ìë õëîðàöåòîíà
(1,25 ììîëü) è ñìåñü êèï òèëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì. Ïî ïðîøåñòâèè 1 ÷ è ïîñëå 5 ÷
âûäåðæêè ïðè ïîâûøåííîé òåìïåðàòóðå äîáàâë ëè äîïîëíèòåëüíî õëîðàöåòîí (2 ðàçà ïî
0,1 ìë, 1,25 ììîëü). Ïîñëå 20 ÷ ñìåñü îõëàæäàëè äî 0° Ñ, ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 0,5 ÷ è
óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå âûäåë ëè ôèëüòðîâàíèåì â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (61 ìã).

MS (ISP) 428,4 [(Ì+Í)+]; tïë: 259-261° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 153
Ýòèëîâûé ýôèð 2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ñìåñü 39 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

òèîáåíçàìèäà (ïðèìåð 149) (0,1 ììîëü) è 29 ìã ýòèëáðîìïèðóâàòà (0,15 ììîëü) â 0,5 ìë
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ýòàíîëà êèï òèëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 7 ÷. Ðàñòâîð îõëàæäàëè äî 0° Ñ,
ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 0,5 ÷ è óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå âûäåë ëè
ôèëüòðîâàíèåì â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (29 ìã).

MS (ISN) 484,2 [(Ì-Í)+]; tïë: 236-238° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 154
Ýòèëîâûé ýôèð 2-{3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
0,24 ã 3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

òèîáåíçàìèäà (ïðèìåð 150) ïîäâåðãàëè îáðàáîòêå àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 153. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì è îñòàòîê ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (0,29 ã).

MS (ISP) 503,4 [(M+NH4)+]; tïë: 172-175° Ñ.
Ïðèìåð 155
Ýòèëîâûé ýôèð 2-{4-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]ïèðèäèí-2-èë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
160 ìã àìèäà 4-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

ïèðèäèí-2-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 151) ïîäâåðãàëè îáðàáîòêå àíàëîãè÷íî ïðèìåðó
153. Îõëàæäåííûé ðåàêöèîííûé ðàñòâîð ðàçáàâë ëè ýòèëàöåòàòîì, ïðîìûâàëè ðàñòâîðîì
NàÍÑÎ3 è ðàññîëîì, ñóøèëè íàä Na2SO4 è âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì. Ñûðîé ïðîäóêò
õðîìàòîãðàôèðîâàëè íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ýòèëàöåòàòà/ãåêñàíà (â ñîîòíîøåíèè
2:1) â êà÷åñòâå ýëþåíòà è î÷èùåííûé ïðîäóêò ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ
äèõëîðìåòàíîì/äèýòèëîâûì ýôèðîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå
ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (40 ìã).

MS (ISN) 485,1 [(Ì-Í)+]; tïë: 238-240° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 156
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ãèäðîêñèìåòèëòèàçîë-2-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Â ðàñòâîð 110 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî

[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 153) (0,23 ììîëü) â 7
ìë ÒÃÔ äîáàâë ëè 0,66 ìë 3,5 Ì ðàñòâîðà äèãèäðèäîáèñ(2-ìåòîêñèýòîêñè)àëþìèíàòà
íàòðè  â òîëóîëå (2,3 ììîëü). Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 23° Ñ â òå÷åíèå 15
ìèí, à çàòåì âûëèâàëè â îõëàæäåííóþ ëüäîì 10%-íóþ âîäíóþ óêñóñíóþ êèñëîòó. Ñìåñü
ýêñòðàãèðîâàëè ýòèëàöåòàòîì è îðãàíè÷åñêèé ñëîé ïîñëåäîâàòåëüíî ïðîìûâàëè Í2Î,
íàñûùåííûì ðàñòâîðîì Nà2ÑÎ3 è ðàññîëîì, ñóøèëè íàä Na2SO4 è âûïàðèâàëè ïîä
âàêóóìîì. Îñòàòîê ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â
çàãëàâèè ñîåäèíåíè  â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (48 ìã).

MS (ISN) 442,1 [(Ì-Í)+]; tïë: 235-239° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 157
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ãèäðîêñèìåòèëòèàçîë-2-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
97 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 2-{3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 154) ïîäâåðãàëè îáðàáîòêå
àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 156 ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãëàâèè ñîåäèíåíè  â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (30 ìã).

MS (ISN) 442,1 [(Ì-Í)-]; tïë: 238-244° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 158
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[2-(4-ãèäðîêñèìåòèëòèàçîë-2-èë)ïèðèäèí-4-èë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-îí
84 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 2-{4-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-èë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 155) ïîäâåðãàëè
îáðàáîòêå àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 156. Ñûðîé ïðîäóêò õðîìàòîãðàôèðîâàëè íà ñèëèêàãåëå ñ
èñïîëüçîâàíèåì ýòèëàöåòàòà/ãåêñàíà (â ñîîòíîøåíèè 2:1) è ýòèëàöåòàòà â êà÷åñòâå
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ýëþåíòà, à î÷èùåííûé ïðîäóêò êðèñòàëëèçîâàëè èç ýòèëàöåòàòà/ãåêñàíà, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (16 ìã).

MS (ISP) 445,2 [(Ì+Í)+]; tïë: 225-229° Ñ.
Ïðèìåð 159
2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-

4-êàðáîíîâà  êèñëîòà
Â ðàñòâîð 49 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 153) (0,1 ììîëü) â ñìåñè
1 ìë ÌåÎÍ è 1,5 ìë ÄÌÑÎ äîáàâë ëè 1 ìë 2í. ÊÎÍ (2 ììîëü). Ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè
23 ° Ñ â òå÷åíèå 0,5 ÷ è çàòåì ðàçäåë ëè ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î. Äîáàâëåíèåì 3í. ÍÑl
ðÍ âîäíîé ôàçû äîâîäèëè äî 3 è çàòåì ïåðåìåøèâàëè íà ëåä íîé áàíå â òå÷åíèå 0,5 ÷.
Îñàäîê ñîáèðàëè ôèëüòðîâàíèåì, ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ EtOH/Et2O (â ñîîòíîøåíèè 1/1)
è ñóøèëè, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (25 ìã).

MS (ISN) 456,4 [(Ì-Í)-]; tïë: 286-290° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 160
2-{3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-

4-êàðáîíîâà  êèñëîòà
97 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 2-{3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 154) ïîäâåðãàëè îáðàáîòêå
àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 159 ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãëàâèè ñîåäèíåíè  â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (60 ìã).

MS (ISN) 456,2 [(Ì-Í)-]; tïë: 261-263° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 161
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ðàñòâîð 49 ìã ýòèëîâîãî ýôèðà 2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-4-êàðáîíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð 153) (0,1 ììîëü) â 2-
àìèíîýòàíîëå âûäåðæèâàëè ïðè 40° Ñ â òå÷åíèå 40 ìèí. Îõëàæäåííûé ðàñòâîð ðàçäåë ëè
ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î, îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøèëè íàä Na2SO4 è âûïàðèâàëè ïîä
âàêóóìîì. Îñòàòîê ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè
ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (21 ìã).

MS (ISP) 518,3 [(M+NH4)+]; tïë: 238-245° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 162
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä 2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}-4-ìåòèëòèàçîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû
Ñìåñü 78 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

òèîáåíçàìèäà (ïðèìåð 149) (0,2 ììîëü) è 164 ìã ýòèë-4-õëîð-3-îêñîáóòàíîàòà (1,0
ììîëü) â 4 ìë ýòàíîëà êèï òèëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 24 ÷. Ðàñòâîð
îõëàæäàëè äî 0° Ñ è ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 0,5 ÷. Êðèñòàëëû âûäåë ëè ôèëüòðîâàíèåì
è â äàëüíåéøåì ñóñïåíäèðîâàëè â 4 ìë 2-àìèíîýòàíîëà. Ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 70° Ñ
â òå÷åíèå 4 ÷, îõëàæäàëè äî 23° Ñ è ðàçäåë ëè ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î. Îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ñóøèëè íàä Na2SO4 è âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì, à îñòàòîê ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ
ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî
âåùåñòâà (37 ìã).

MS (ISP) 515,3 [(Ì+Í)+]; tïë: 248-251° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 163
3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîéíà  êèñëîòà
Â ñóñïåíçèþ 355 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 57) (1 ììîëü) â 2 ìë EtOH äîáàâë ëè 5 ìë 2í. ÊÎÍ. Ñìåñü
êèï òèëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 3 ÷, çàòåì îõëàæäàëè äî 23° Ñ è ðàçäåë ëè
ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î.
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Äîáàâëåíèåì 3í. ÍÑl ðÍ âîäíîé ôàçû äîâîäèëè äî 3, îáðàçîâûâàëñ  îñàäîê. Ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè íà ëåä íîé áàíå â òå÷åíèå 0,5 ÷. Êðèñòàëëè÷åñêîå òâåðäîå âåùåñòâî
ñîáèðàëè ôèëüòðîâàíèåì, ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì è ñóøèëè, ïîëó÷à 
óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå  ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (218 ìã).

MS (ISN) 373,3 [(Ì-Í)+]; tïë: 290-296° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 164
4-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-

êàðáîíîâà  êèñëîòà
356 ìã 4-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-

2-êàðáîíèòðèëà (ïðèìåð 94) ïîäâåðãàëè îáðàáîòêå àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 163. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ðàçäåë ëè ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î è äîáàâëåíèåì 3í. ÍÑl ðÍ âîäíîé ôàçû
äîâîäèëè äî 3; îáðàçîâûâàëñ  îñàäîê. Ñìåñü ýêñòðàãèðîâàëè ýòèëàöåòàòîì è îðãàíè÷åñêèé
ñëîé ïðîìûâàëè ðàññîëîì, ñóøèëè íàä Na2SO4 è âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì. Îñòàòîê
ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ EtOH ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãëàâèè ñîåäèíåíè  â âèäå
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (190 ìã).

MS (ISN) 374,2 [(Ì-Í)+]; tïë: 211-213° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 165
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(5-ìåòèë[1,3,4]îêñàäèàçîë-2-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Ñìåñü 58 ìã ãèäðàçèäà 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû (èñõîäíûé ìàòåðèàë 8à-2) (0,15 ììîëü) è 74 ìã
ãèäðîõëîðèäà ýòèëàöåòèìèäàòà (0,6 ììîëü) â 0,6 ìë ïèðèäèíà âûäåðæèâàëè ïðè 100° Ñ â
òå÷åíèå 2 ÷. Ñìåñü îõëàæäàëè äî 23° Ñ, ðàçáàâë ëè 30 ìë Í2Î è ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå
20 ìèí. Îñàäîê ñîáèðàëè ôèëüòðîâàíèåì è ñûðîé ïðîäóêò î÷èùàëè õðîìàòîãðàôèåé íà
ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ýòèëàöåòàòà/ãåêñàíà (â ñîîòíîøåíèè 2:1) â êà÷åñòâå
ýëþåíòà. Î÷èùåííûé ïðîäóêò êðèñòàëëèçîâàëè èç N2Î/ãåêñàíà, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (28 ìã).

MS (ISP) 430,3 [(Ì+NH4)+]; tïë: 254-256° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Èñõîäíûé ìàòåðèàë 8à-1
Àëëèëîâûé ýôèð 3-[7-(3-ôòîðìåòèëôåíèë)-8-ìåòèë-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû
Â ðàñòâîð 749 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]áåíçîéíîé êèñëîòû (ïðèìåð 163) (2 ììîëü) è 230 ìã 1,1,3,3,-òåòðàìåòèëãóàíèäèíà (2
ììîëü) â 24 ìë ÄÌÑÎ äîáàâë ëè 242 ìã àëëèëáðîìèäà (2 ììîëü) è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè
ïðè 23° Ñ â òå÷åíèå 2,5 ÷. Äîáàâë ëè 100 ìë Í2Î è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàëè â òå÷åíèå
20 ìèí. Îñàäîê ñîáèðàëè ôèëüòðîâàíèåì è ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì/Åt2Î (â
ñîîòíîøåíèè 1:1) ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãëàâèè ñîåäèíåíè  â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî
òâåðäîãî âåùåñòâà (705 ìã).

MS (ISP) 415,2 [(Ì+Í)+]; tïë: 226-228° C.
Èñõîäíûé ìàòåðèàë 8à-2
Ãèäðàçèä 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]

áåíçîéíîé êèñëîòû
Â ñóñïåíçèþ 207 ìã àëëèëîâîãî ýôèðà 3-[7-(3-ôòîðìåòèëôåíèë)-8-ìåòèë-4-îêñî-4,5-

äèãèäðî-3H-áåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû (èñõîäíûé ìàòåðèàë 8à-1)
(0,5 ììîëü) â 3,5 ìë ÌåÎÍ äîáàâë ëè 0,25 ìë ãèäðàçèíãèäðàòà (5 ììîëü). Ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè ïðè 60° Ñ â òå÷åíèå 15 ÷, çàòåì îõëàæäàëè äî 23° Ñ è ðàçáàâë ëè 35
ìë Í2Î. Îñàäîê ñîáèðàëè ôèëüòðîâàíèåì è ñóøèëè, à ñûðîé ïðîäóêò î÷èùàëè
õðîìàòîãðàôèåé íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ýòèëàöåòàòà/ãåêñàíà (â ñîîòíîøåíèè 1:1)
â êà÷åñòâå ýëþåíòà. Î÷èùåííûé ïðîäóêò êðèñòàëëèçîâàëè èç N2Î/ãåêñàíà ñ ïîëó÷åíèåì
óêàçàííîãî â çàãëàâèè ñîåäèíåíè  â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (64 ìã).

MS (ISN) 387,0 [(Ì-Í)+]; tïë: 256-258° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 166
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4-[3-(4,5-äèìåòèë-4Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë)ôåíèë]-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b]
[1,4]äèàçåïèí-2-îí

Ñìåñü 234 ìã ãèäðàçèäà 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]
äèàçåïèí-2-èë]áåíçîéíîé êèñëîòû (èñõîäíûé ìàòåðèàë 8à-2) (0,6 ììîëü) è 185 ìã
ãèäðîõëîðèäà ýòèëàöåòèìèäàòà (1,5 ììîëü) â 12 ìë EtOH êèï òèëè ñ îáðàòíûì
õîëîäèëüíèêîì â òå÷åíèå 0,5 ÷. Ñìåñü îõëàæäàëè è ðàçäåë ëè ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î.
Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøèëè íàä Na2SO4 è âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì, ïîëó÷à  àìîðôíûé
îñòàòîê (261 ìã). Îáðàçåö ýòîãî ñîåäèíåíè  (92 ìã) ðàñòâîð ëè â 3 ìë 33%-íîãî
ðàñòâîðà ìåòèëàìèíà â EtOH. Ïîñëå ïåðåìåøèâàíè  â òå÷åíèå 0,5 ÷ ïðè 23° Ñ
ðåàêöèîííóþ ñìåñü âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì è îñòàòîê âûäåðæèâàëè ïðè 100° Ñ â 5 ìë
1,4-äèîêñàíà â òå÷åíèå 2 ÷. Ðàñòâîðèòåëü âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì è ñûðîé ïðîäóêò
õðîìàòîãðàôèðîâàëè íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ýòèëàöåòàòà è
ýòèëàöåòàòà/ìåòàíîëà (â ñîîòíîøåíèè 4:1) â êà÷åñòâå ýëþåíòà. Î÷èùåííûé ïðîäóêò
ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå
ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (26 ìã).

MS (ISP) 426,4 (Ì+Í)+]; tïë: 238-240° Ñ (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 167
3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]-N-

ãèäðîêñèáåíçàìèäèí
Â ïåðåìåøèâàåìóþ ñóñïåíçèþ 355 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèëà (ïðèìåð 57) (1 ììîëü) â 60 ìë EtOH â òå÷åíèå 6 ÷ ïðè
23 ° Ñ 6 ïîðöè ìè äîáàâë ëè 3,48 ìë 50%-íîãî âîäíîãî ðàñòâîðà ãèäðîêñèëàìèíà (60
ììîëü). Ñìåñü îõëàæäàëè íà ëåä íîé áàíå, ðàçáàâë ëè 100 ìë Í2Î è ïåðåìåøèâàëè â
òå÷åíèå 1 ÷. Îñàäîê ñîáèðàëè ôèëüòðîâàíèåì, ïðîìûâàëè âîäîé è Et2O è ðàñòèðàëè â
ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì ñ ïîëó÷åíèåì óêàçàííîãî â çàãëàâèè ñîåäèíåíè  â âèäå ñâåòëî-
æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (336 ìã).

MS (ISP) 389,2 [(Ì+Í)+]; tïë: 257-259° C (ñ ðàçëîæåíèåì).
Ïðèìåð 168
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-{3-[5-(3-ãèäðîêñèïðîïèë)-[1,2,4]îêñàäèàçîë-3-èë]ôåíèë}-1,3-

äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Â ïåðåìåøèâàåìóþ ñóñïåíçèþ 78 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-èë]-N-ãèäðîêñèáåíçàìèäèíà (ïðèìåð 167) (0,2 ììîëü) â 3 ìë EtOH ïðè
23 ° Ñ äîáàâë ëè ãèäðèä íàòðè  (55%-íà  äèñïåðñè  â ìàñëå, 32 ìã, 0,8 ììîëü) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè ïðè 23° Ñ â òå÷åíèå 5 ìèí. Äîáàâë ëè 103 ìã áóòèðîëàêòîíà (1,2 ììîëü) è
ñìåñü âûäåðæèâàëè ïðè 70° Ñ â òå÷åíèå 3 ÷. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü îõëàæäàëè äî 23° Ñ è
ðàçäåë ëè ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î. Îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøèëè íàä Na2SO4,
âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì è îñòàòîê êðèñòàëëèçîâàëè èç äèõëîðìåòàíà, ïîëó÷à  óêàçàííîå
â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (60 ìã).

MS (ISP) 457,3 [(Ì+Í)+]; tïë: 220-222° C.
Ïðèìåð 169
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(3-ìåòèë[1,2,4]îêñàäèàçîë-5-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí
Â ðàñòâîð 262 ìã 3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3H-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

èë]áåíçîéíîé êèñëîòû (ïðèìåð 163) (0,7 ììîëü) è 130 ìã 1-ãèäðîêñèáåíçîòðèàçîëà (0,84
ììîëü) â ÑÍ3ÑN/ÄÌÔ (7 ìë/10 ìë), îõëàæäåííûé äî 0° Ñ, ââîäèëè 161 ìã ÄÝÊ [N-(3-
äèìåòèëàìèíîïðîïèë)-N�-ýòèëêàðáîäèèìèäãèäðîõëîðèä] (0,84 ììîëü) è ñìåñü
ïåðåìåøèâàëè ïðè 0° Ñ â òå÷åíèå 1 ÷. Äîáàâë ëè 62 ìã N-ãèäðîêñèàöåòàìèäèíà (0,84
ììîëü) è ïåðåìåøèâàíèå ïðîäîëæàëè â òå÷åíèå 4 ÷ ïðè 23° Ñ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü
ðàçäåë ëè ìåæäó ýòèëàöåòàòîì è Í2Î, îðãàíè÷åñêèé ñëîé ñóøèëè íàä Na2SO4 è
âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì. Îñòàòîê êèï òèëè ñ îáðàòíûì õîëîäèëüíèêîì â 30 ìë òîëóîëà â
òå÷åíèå 20 ÷. Ñìåñü îõëàæäàëè, âûïàðèâàëè ïîä âàêóóìîì è îñòàòîê õðîìàòîãðàôèðîâàëè
íà ñèëèêàãåëå ñ èñïîëüçîâàíèåì ýòèëàöåòàòà/ãåêñàíà (â ñîîòíîøåíèè 2:1) â êà÷åñòâå
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ýëþåíòà. Î÷èùåííûé ïðîäóêò ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ ýòèëàöåòàòîì, ïîëó÷à  óêàçàííîå â
çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (49 ìã).

MS (ISN) 411,2 [(Ì-Í)+]; tïë: 266-268° Ñ.
Ïðèìåð 170
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-(2-ãèäðîêñèôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí
Ñìåñü 121 ìã 4�-ôòîðäèôåíèë-3,4-äèàìèíà [ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-

àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G39) îáðàáîòêîé ÒÔÊ] (0,6
ììîëü) è 97 ìã 4-ãèäðîêñèêóìàðèíà (0,6 ììîëü) â 8 ìë êñèëîëà âûäåðæèâàëè ïðè 130° Ñ â
òå÷åíèå 6 ÷. Ïî ïðîøåñòâèè ïðèìåðíî 1 ÷ íà÷èíàë îáðàçîâûâàòüñ  æåëòûé îñàäîê. Ñìåñü
îõëàæäàëè äî 23° Ñ, ðàçáàâë ëè 8 ìë ýòèëàöåòàòà è 8 ìë ãåêñàíà è ïåðåìåøèâàíèå
ïðîäîëæàëè â òå÷åíèå 15 ìèí. Îñàäîê ñîáèðàëè ôèëüòðîâàíèåì è ðàñòèðàëè â ïîðîøîê ñ
ýòèëàöåòàòîì/ãåêñàíîì (â ñîîòíîøåíèè 1:1), ïîëó÷à  óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå â
âèäå ñìåñè ñ èçîìåðíûì 7-(4-ôòîðôåíèë)-4-(2-ãèäðîêñèôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]
äèàçåïèí-2-îíîì â âèäå æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (117 ìã).

MS (ISP) 347,3 [(Ì+Í)+].
Ïðèìåð 171
4-(3-õëîð-2,4-äèãèäðîêñèôåíèë)-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[[b]][1,4]äèàçåïèí-2-

îí
Ïîäâåðãà  121 ìã 4�-ôòîðäèôåíèë-3,4-äèàìèíà [ãîòîâèëè èç òðåò-áóòèëîâîãî ýôèðà (3-

àìèíî-4�-ôòîðäèôåíèë-4-èë)êàðáàìèíîâîé êèñëîòû (ïðèìåð G39) îñóùåñòâëåíèåì
âçàèìîäåéñòâè  ñ ÒÔÊ] (0,6 ììîëü) è 128 ìã 8-õëîð-4,8-äèãèäðîêñèêóìàðèíà (0,6 ììîëü)
îáðàáîòêå àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 170, óêàçàííîå â çàãëàâèè ñîåäèíåíèå ïîëó÷àëè â ôîðìå
ñìåñè ñ èçîìåðíûì 4-(3-õëîð-2,4-äèãèäðîêñèôåíèë)-7-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b]
[1,4]äèàçåïèí-2-îíîì â âèäå ñâåòëî-æåëòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà (103 ìã).

MS (ISN) 395,1 [(Ì-Í)+].
Ïðèìåð I
Ïî îáû÷íîìó ìåòîäó ãîòîâ ò òàáëåòêè ñëåäóþùåãî ñîñòàâà, ìã/òàáëåòêó:
Äåéñòâóþùèé êîìïîíåíò  100
Ïîðîøêîîáðàçà  ëàêòîçà  95
Áåëûé êóêóðóçíûé êðàõìàë  35
Ïîëèâèíèëïèððîëèäîí  8
Na-êàðáîêñèìåòèëêðàõìàë  10
Ñòåàðàò ìàãíè   2
Ìàññà òàáëåòêè  250
Ïðèìåð II
Ïî îáû÷íîìó ìåòîäó ãîòîâ ò òàáëåòêè ñëåäóþùåãî ñîñòàâà, ìã/òàáëåòêó:
Äåéñòâóþùèé êîìïîíåíò  200
Ïîðîøêîîáðàçà  ëàêòîçà  100
Áåëûé êóêóðóçíûé êðàõìàë  64
Ïîëèâèíèëïèððîëèäîí  12
Na-êàðáîêñèìåòèëêðàõìàë  20
Ñòåàðàò ìàãíè   4
Ìàññà òàáëåòêè  400
Ãîòîâ ò êàïñóëû ñ ñîäåðæèìûì ñëåäóþùåãî ñîñòàâà, ìã/òàáëåòêó:
Äåéñòâóþùèé êîìïîíåíò  50
Êðèñòàëëè÷åñêà  ëàêòîçà  60
Ìèêðîêðèñòàëëè÷åñêà  öåëëþëîçà  34
Òàëüê  5
Ñòåàðàò ìàãíè   1
Ìàññà êàïñóëû  150
Äåéñòâóþùèé êîìïîíåíò, õàðàêòåðèçóþùèéñ  ïðèåìëåìûì ðàçìåðîì ÷àñòèö,

êðèñòàëëè÷åñêóþ ëàêòîçó è ìèêðîêðèñòàëëè÷åñêóþ öåëëþëîçó ãîìîãåííî ñìåøèâàþò ìåæäó
ñîáîé, ïðîñåèâàþò, ïîñëå ÷åãî ïîäìåøèâàþò òàëüê è ñòåàðàò ìàãíè . Ãîòîâîé ñìåñüþ
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íàïîëí þò òâåðäûå æåëàòèíîâûå êàïñóëû ïîäõîä ùåãî ðàçìåðà.

Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ïðîèçâîäíûå áåíçîäèàçåïèíà îáùåé ôîðìóëû I

â êîòîðîé Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü èëè ýòèíäèèëüíóþ ãðóïïó, ïðè÷åì â ñëó÷àå,
êîãäà Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü,

R1 îáîçíà÷àåò àòîì ãàëîãåíà; (íèçø.)àëêèë; (íèçø.)àëêèëêàðáîíèë,
(íèçø.)öèêëîàëêèë, áåíçîèë, ôåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àòîìîì ãàëîãåíà,
ãèäðîêñèëîì, (íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)àëêîêñè, ãàëî-(íèçø.)àëêîêñè èëè öèàíîãðóïïîé;
ñòèðèë; ôåíèëýòèë; íàôòèë; äèôåíèë; áåíçîôóðàíèë èëè 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, ïðåäñòàâë þùåå ñîáîé òèîôåíèë, ôóðàíèë, ïèðèäèíèë,
äèãèäðîïèðèäèíèë, òåòðàãèäðîïèðèäèíèë è íåîá çàòåëüíî çàìåùåííîå îêñîãðóïïîé,
áåíçèëîêñè, ìåòàíñóëüôîíèëîì, áåíçîëñóëüôîíèëîì èëè àöåòèëîì; â ñëó÷àå, êîãäà Õ
îáîçíà÷àåò ýòèíäèèëüíóþ ãðóïïó,

R1 îáîçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà; (íèçø.)àëêèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé ãèäðîêñèëîì;
(íèçø.)öèêëîàëêèë, çàìåùåííûé ãèäðîêñèëîì; (íèçø.)öèêëîàëêåíèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé îêñîãðóïïîé; (íèçø.)àëêåíèë; ôåíèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûé àòîìîì
ãàëîãåíà, (íèçø.)àëêèëîì, (íèçø.)àëêîêñè èëè ãàëî(íèçø.)àëêîêñè; 5- èëè 6-÷ëåííîå
ãåòåðîöèêëè÷åñêîå êîëüöî, ïðåäñòàâë þùåå ñîáîé òèîôåíèë, òèàçîëèë, ïèðèäèíèë,
äèãèäðîïèðèäèíèë, òåòðàãèäðîïèðèäèíèë èëè äèãèäðîïèðàíèë è íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííîå ìåòàíñóëüôîíèëîì, àöåòèëîì, òðåò-áóòîêñèêàðáîíèëîì èëè òðåò-
áóòèëêàðáîíèëîì;

R3 îáîçíà÷àåò ôåíèë; ïèðèäèí; òèîôåíèë èëè òèàçîëèë, êîòîðûå íåîá çàòåëüíî
çàìåùåíû àòîìîì ãàëîãåíà, àìèíî, öèàíî-, íèòðîãðóïïîé, ãèäðîêñèëîì, êàðáîêñè,
ìîðôîëèí-4-êàðáîíèëîì, êàðáàìîèëîì, òèîêàðáàìîèëîì, N-ãèäðîêñèêàðáàìîèëîì,
òðèìåòèëñèëèëýòèíèëîì, (íèçø.)àëêèíèëîì, (íèçø.)àëêîêñè, ãàëî-(íèçø.)àëêèëîì, N-
ãèäðîêñèàìèäèíîãðóïïîé, (íèçø.)àëêèëñóëüôîíàìèäîãðóïïîé, 4-(íèçø.)àëêèëïèïåðàçèí-1-
êàðáîíèëîì, (íèçø.)àëêèëêàðáîíèëàìèíî; (íèçø.)àëêîêñè èëè êàðáîêñèëîì, êîòîðûé
íåîá çàòåëüíî ýòåðèôèöèðîâàí; èëè 5-÷ëåííûì àðîìàòè÷åñêèì ãåòåðîöèêëîì,
ïðåäñòàâë þùèì ñîáîé èìèäàçîëèë, èçîêñàçîëèë, îêñàäèàçîëèë, òèàçîëèë, òåòðàçîëèë è
òðèàçîëèë, íåîá çàòåëüíî çàìåùåííûì êàðáîêñèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî
ýòåðèôèöèðîâàí (íèçø.)àëêèëîì èëè àìèäèðîâàí (íèçø.)àëêèëàìèíîãðóïïîé, êîòîðóþ â
êîíå÷íîì ñ÷åòå çàìåùàþò ãèäðîêñè, (íèçø.)àëêèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí
ãèäðîêñè, (íèçø.)àëêîêñè(íèçø.)àëêèëñóëüôàíèëîì, (íèçø.)àëêèëñóëüôàíèëîì è àìèäîì
êàðáîòèîêèñëîòû ïðè óñëîâèè, ÷òî, åñëè Õ îáîçíà÷àåò îäèíàðíóþ ñâ çü, a R3 îáîçíà÷àåò
ïèðèäèíèë, R1 íå îáîçíà÷àåò àòîì âîäîðîäà èëè ìåòèë,

è èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå êèñëîòíî-àääèòèâíûå ñîëè.
2. Ñîåäèíåíè  ïî ï.1, ó êîòîðûõ R îáîçíà÷àåò ôåíèë, çàìåùåííûé â ìåòàïîëîæåíèè

öèàíîãðóïïîé; àòîìîì ãàëîãåíà èëè èìèäàçîëèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí
(íèçø.)àëêèëîì; èëè 1,3-òèàçîëèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí
ãèäðîêñè(íèçø.)àëêèëîì, êàðáîêñè èëè -CO-NH-(CH2)2OH; 1,2,3-òðèàçîëèëîì; 1,2,4-
òðèàçîëèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí (íèçø.)àëêèëîì; òåòðàçîëèëîì èëè
èçîêñàçîëèëîì, êîòîðûé íåîá çàòåëüíî çàìåùåí (íèçø.)àëêèëîì.

3. Ñîåäèíåíè  ïî ï.2, êîòîðûå ïðåäñòàâë þò ñîáîé
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3-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)áåíçîíèòðèë;
4-(3-õëîðôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-8-ôåíèëýòèíèë-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]áåíçîíèòðèë;
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí;
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-[1,2,4]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ìåòèëèìèäàçîë-1-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(4-ôòîð-2-ìåòèëôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-

îí;
8-(4-ôòîð-2-ãèäðîêñèôåíèë)-4-(3-èìèäàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(3-òåòðàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-îí;
8-(4-ôòîðôåíèë)-4-[3-(3-ìåòèëèçîêñàçîë-5-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(2,3-äèôòîðôåíèë)-4-(3-[1,2,3]òðèàçîë-1-èëôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-

2-îí;
8-(2-ôòîðôåíèë)-4-[3-(4-ãèäðîêñèìåòèëòèàçîë-2-èë)ôåíèë]-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
2-{3-[7-(2-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}òèàçîë-

4-êàðáîíîâóþ êèñëîòó;
(2-ãèäðîêñèýòèë)àìèä-2-{3-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-èë]ôåíèë}-4-ìåòèëòèàçîë-5-êàðáîíîâîé êèñëîòû è
4-[3-(4,5-äèìåòèë-4Í-[1,2,4]òðèàçîë-3-èë,)ôåíèë]-8-(4-ôòîðôåíèë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b]

[1,4]äèàçåïèí-2-îí.
4. Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïî ï.1, ó êîòîðûõ R3 îáîçíà÷àåò òèîôåíèë, íåîá çàòåëüíî

çàìåùåííûé àòîìîì ãàëîãåíà èëè öèàíîãðóïïîé; èëè ïèðèäèíèë, íåîá çàòåëüíî
çàìåùåííûé èìèäàçîëèëîì èëè öèàíîãðóïïîé.

5. Ñîåäèíåíè  ïî ï.4, êîòîðûå ïðåäñòàâë þò ñîáîé
8-(4-ôòîðôåíèëýòèíèë)-4-(2-èìèäàçîë-1-èëïèðèäèí-4-èë)-1,3-äèãèäðîáåíçî[b][1,4]

äèàçåïèí-2-îí;
2-[7-(4-ôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-1Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]òèîôåí-3-

êàðáîíèòðèë;
4-(4-îêñî-7-ôåíèëýòèíèë-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë)ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë è
4-[7-(2,4-äèôòîðôåíèë)-4-îêñî-4,5-äèãèäðî-3Í-áåíçî[b][1,4]äèàçåïèí-2-èë]ïèðèäèí-2-

êàðáîíèòðèë.
6. Ëåêàðñòâåííîå ñðåäñòâî äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè îñòðûõ è/èëè õðîíè÷åñêèõ

íåâðîëîãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé, âêëþ÷à  ïñèõîç, øèçîôðåíèþ, áîëåçíü Àëüöãåéìåðà,
ðàññòðîéñòâî ïîçíàâàòåëüíîé ñïîñîáíîñòè è íàðóøåíèå ïàì òè, âêëþ÷àþùåå îäíî èëè
íåñêîëüêî ñîåäèíåíèé ïî ëþáîìó èç ïï.1-5 è ôàðìàöåâòè÷åñêè ïðèåìëåìûå íàïîëíèòåëè.

7. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I ïî ï.1, êîòîðûé âêëþ÷àåò âçàèìîäåéñòâèå
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû III
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ãäå R1 è Õ èìåþò çíà÷åíè , óêàçàííûå â ï.1, è Y îáîçíà÷àåò àìèíîçàùèòíóþ ãðóïïó,
ïðåäñòàâë þùóþ ñîáîé òðåò-áóòîêñèêàðáîíèë,

ñ ñîåäèíåíèåì ôîðìóëû IV èëè IVa

â êîòîðûõ R îáîçíà÷àåò ýòèë èëè áóòèë è R3 èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå â ï.1,
ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû II

ãäå R1, R3, Õ è Y èìåþò âûøåóêàçàííûå çíà÷åíè ,
êîòîðîå â äàëüíåéøåì ïîäâåðãàþò äåáëîêèðîâàíèþ ñ óäàëåíèåì àìèíîçàùèòíîé ãðóïïû

è öèêëèçàöèè ñ ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïî ï.1.
8. Ñîåäèíåíèå ïî ëþáîìó èç ïï.1-5, ïîëó÷åííîå ñïîñîáîì ïî ï.7.
9. Ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-5 äë  ëå÷åíè  îñòðûõ è/èëè õðîíè÷åñêèõ

íåâðîëîãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé, âêëþ÷à  ïñèõîç, øèçîôðåíèþ, áîëåçíü Àëüöãåéìåðà,
ðàññòðîéñòâî ïîçíàâàòåëüíîé ñïîñîáíîñòè è íàðóøåíèå ïàì òè.

10. Ñîåäèíåíè  ïî ëþáîìó èç ïï.1-5 è/èëè îäíà èëè íåñêîëüêèõ èõ ôàðìàöåâòè÷åñêè
ïðèåìëåìûõ êèñëîòíî-àääèòèâíûõ ñîëåé, ïðåäíàçíà÷åííûå äë  ïðèãîòîâëåíè 
ëåêàðñòâåííûõ ñðåäñòâ äë  ëå÷åíè  èëè ïðîôèëàêòèêè îñòðûõ è/èëè õðîíè÷åñêèõ
íåâðîëîãè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé, âêëþ÷à  ïñèõîç, øèçîôðåíèþ, áîëåçíü Àëüöãåéìåðà,
ðàññòðîéñòâî ïîçíàâàòåëüíîé ñïîñîáíîñòè è íàðóøåíèå ïàì òè.
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