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R2  = Br (1а-в);  NH-benzyl (2а, 3а);

R3 =                         (4а); NH-C2H5 (4в); NH-C4H9-i (4б);                   (4г); NH-benzyl (4д, 4є);

X = NH2-C2H5, NH2-C4H9-i,                     ,

HN
N

HN

  
   
    
     
  
    
    

     
      


    
    


    
    
     
    
     
     
       
   
   
     
      
    
    



Фармацевтичний часопис 3’2012

18

Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds



N

N N

H
N

O

O

R

R1
N

N N

H
N

O

O

R

S

Y

O

OH
N

N N

N

O

O

R

Br

H2C

O

OHn
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5 а - в6 а - в 8 а - д
n = 1 - 6б, 6в; 
      2 - 6а

X = Cl, Br
R = H (5в, 8б, 8в);  CH3(5а, 5б, 6а, 6б, 6в, 7а, 8а, 8в, 8г, 8д);  
R1 = Br (5а, 6а, 6б, 6в); SH (5б, 5в); 
R2 = Y = CH2(6б, 6в, 8а, 8б); (CH2)2(6а, 8в, 8г); CH(CH)3 (8д)
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7 а

при R1 = SH

при n = 2

при R1 = Br




Ш
иф

р Тпл., 
0С Вихід,% ІЧ-спектр, ν, см-1 ПМР-спектр, δ, м.ч. 

4а 286-8 71,6 
3560 (OH), 3330 (NH), 1720, 
1690, 1681 (CO), 1650 (C=N), 
1617 (C=N) 

12,11 (шс, 1Н) ОН; 7,79 (д, 1Н, J=6,0 Гц) C8NH; 4,38 (с, 
2Н) N7CH2; 3,48 (м, 1Н) C1'H с-гексил; 3,37 (с, 3Н) 
N3CH3; 3,15 (с, 3Н) N1CH3; 1,72-1,04 (м, 10Н) CH2 с-
гексил 

4б 222 з 
розкл. 44,4 

3600 (OH), 3350 (NH), 1731, 
1682 (CO), 1645 (C=N), 1618 
(C=C) 

12,85 (шс, 1Н) ОН; 10,51 (с, 1Н) N1Н; 7,0 (т, 1Н) C8NH; 
4,77 (с, 2Н) N7CH2; 3,37 (с, 3Н) N3CH3; 3,13 (т, 2Н) N-
CH2CH; 1,91-1,88 (м, 1Н) СН; 0,86-0,84 (д, 6Н) CCH3 

4в 257-8 24,8 
3380 (OH), 3270 (NH), 1720, 
1692, 1680 (CO), 1652 (C=N), 
1621 (C=C) 

8,00 (т, 1Н) NH, 4,66 (с, 2Н) N7CH2; 3,37 (с, 3Н) N3CH3; 
3,15 (с, 3Н) N1CH3; 2,95 (м, 2Н) CH2CH3; 1,16 (т, 3Н) 
CH2CH3 

4г 177-8 15,6 
3380 (OH), 2970 (NH), 1740, 
1693, 1680 (C=O), 1657 
(C=N), 1600 (C=C) 

5,08 (с, 2Н) N7CH2; 3,51 (т, 4Н) CH2-α; 3,37 (с, 3Н) 
N3CH3; 3,17 (с, 3Н) N1CH3; 1,23 (м, 4Н) CH2-β 

4д 213-4 61,2 
3270 (ОН), 2910 (СНаром), 
1760, 1740, 1680  (С=О), 1660 
(С=N), 1619 (С=С) 

13,03 (шс, 1Н) ОН; 7,67 (с, 1Н) C8NH; 7,38-7,14 (м, 5Н) 
CHаром.; 4,81 (с, 2Н) N7CH2; 4,55 (д, 2Н, J=3,9 Гц) 
NHCH2; 3,37 (с, 3Н) N3CH3; 3,15 (с, 3Н) N1CH3 

4є 214-6 80,0 (А) 
36,4 (Б) 

3320 (ОН), 2933 (СНаром), 
1775, 1750, 1680 (С=О), 1641 
(С=N), 1619 (С=С) 

13,49 (шс, 1Н) ОН; 7,77 (т, 1Н) NH; 7,35-7,28 (м, 5Н) 
CHаром.; 4,85 (с, 2Н) CH2CO; 4,5(д, 2Н, J=4,0 Гц) NHCH2; 
3,34 (с, 3Н) N3CH3; 3,16 (с, 3Н) N1CH3 

6а 185-6 63,6 3580 (OH), 1720, 1700, 1680 
(CO), 1650 (C=N), 1620 (C=C) 

12,58 (шс, 1Н) ОН; 4,44 (т, 2Н)  COCH2; 3,35 (с, 3Н) 
N3CH3; 3,24 (с, 3Н) N1CH3; 2,80 (т, 2Н) N7CH2 

6б >320* 60 
3480 (OH), 3140 (NH), 1740, 
1700, 1680 (C=O), 1667 
(C=N), 1640 (C=C) 

12,2 (шс, 1Н) ОН; 11,07 (с, 1Н) N1Н; 4,38 (с, 2Н) NCH2; 
3,37 (с, 3Н) N3CH3 

6в 273-5 4,7 
3620 (OH), 1730, 1700, 1680 
(OH), 1650 (C=N), 1620 
(C=C) 

12,17 (шс, 1Н) ОН; 4,47 (c, 2Н) CH2CO; 3,38 (с, 3Н) 
N3CH3; 3,22 (с, 3Н) N1CH3 

7а 280-1 19,3 
3320 (OH), 3220 (NH), 1710, 
1695, 1680 (C=O), 1632 
(C=N), 1620 (C=C) 

5,12 (т, 2Н) CH2CO; 4,34 (т, 2Н) N7CH2; 3,37 (с, 3Н) 
N3CH3; 3,24 (с, 3Н) N1CH3; 7,97-7,72 (м, 3Н) NHNH2 

8а 262-4 66,6 
3350 (OH), 3270 (NH), 2650 
(SC), 1710, 1694, 1642 (С=О), 
1620 (С=N), 1580 (C=C) 

13,0 (шс, 1Н) ОН; 4,02 (с, 2Н) S-CH2; 3,37 (с, 3Н) N3CH3 
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Ш

иф
р 

Тпл., 
0С Вихід,% ІЧ-спектр, ν, см-1 ПМР-спектр,δ, м.ч. 

8б 288-90 54,6 
3600 (OH), 3160, 3040 (NH), 
2505 (SC), 1740, 1708, 1690 
(CO), 1668 (C=N), 1642 (C=C) 

13,05 (шс, 1Н) ОН; 11,04 (с, 1Н) N1H; 4,04 (с, 1Н) SCH2; 
3,38 (с, 3Н) N3CH3 

8в 269 з 
розкл. 81,4 

3450 (OH), 3120, 3100 (NH), 
2550 (SC), 1710, 1694, 1673 
(С=О), 1660 (C=N), 1622 
(С=С) 

12,86 (шс, 1Н) ОН; 11,03 (с, 1Н) N1H; 3,48-3,20 (м, 5Н) 
COCH2+N3CH3; 2,59 (т, 2Н) S-CH2 

8г 237-9 66,8 
3500 (OH), 3120 (NH), 2580 
(SC), 1720, 1690, 1675 (С=О), 
1650 (C=N), 1624 (C=C) 

13,35 (шс, 1Н) ОН; 12,88 (шс., 1Н) NН; 3,55-3,28 (м, 5Н) 
COCH2+N3CH3; 3,17 (шс, 3Н) N1CH3; 2,67 (т, 2Н) S-CH2 

8д 226 з 
розкл. 42,2 

3137 (NH), 3480 (OH), 1720, 
1708, 1680 (С=О), 1641 
(C=N), 1620 (С=С) 

13,52 (шс., 1Н) ОН; 12,87 (шс., 1Н) N7Н; 4,32 (кв, 1Н) S-
CH; 3,38 (с, 3Н) N3CH3; 3,17 (с, 3Н) N1CH3; 1,52 (с, 3Н) 
CCH3 

 



Сполука рКа* рКа logP* log D* log DpH=7,4 log DpH=1,5 
4а 4,33±0,23 6,52 0,12±0,37 -0,25 -0,81 0,12 
4б 4,31±0,23 5,17 -0,08±0,36 -0,88 -2,31 -0,08 
4в 4,31±0,23 12,57 -0,54±0,36 -1,71 -0,54 -0,54 
4г 3,73±0,23 12,64 -0,16±0,42 -2,51 -0,16 -0,16 
4д 4,30±0,23 4,52 0,22±0,45 -0,30 -2,66 0,22 
4є 4,30±0,23 4,96 0,22±0,45 -0,30 -2,22 0,22 
6а 4,36±0,28 5,34 0,11±0,32 -2,51 -1,95 0,11 
6б 3,88±0,23 4,36 -0,33±0,25 -3,96 -3,37 -0,33 
6в 3,88±0,23 4,32 -0,10±0,27 -3,15 -3,18 -0,10 
7а 4,26±0,28 9,46 -1,02±0,42 -3,20 -1,02 -1,02 
8а 2,84±0,32 4,27 -0,28±0,30 -5,12 -3,41 -0,28 
8б 2,82±0,32 4,28 -0,57±0,28 -4,92 -3,69 -0,57 
8в 3,95 5,66 -0,22±0,33 -3,48 -1,97 -0,22 
8г 3,93 5,61 -0,01±0,35 -3,02 -1,81 -0,01 
8д 2,83 4,30 0,31±0,30 -3,44 -2,79 0,31 

 

    
    
   









   
    
     

    
  
      
    
    
      
     
     
      

    
      
      
      
   

     
   
      
      



Фармацевтичний часопис 3’2012

20

Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds





   
   
      
     
  

    
    
     
 
      
    
    
       
   
   
      
 
   

  

    
   

    
     

      
    
      
     
     
   
    

    
    
   
     
    
      
   
     




    


     


 





 





        


      
     


     
 





  






Pharmaceutical review 3’2012

21

Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds


   












        


       









    








