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ВВЕДЕНИЕ 

Актуальность темы. Поиск новых лекарственных средств является важнейшим направ-

лением в развитии органической и биоорганической химии. Гетероциклические соединения, 

в частности, пиридин и его конденсированные аналоги, обладают разнообразными видами 

биологической активности и входят в состав многих лекарственных препаратов, применяе-

мых в медицине. 

Особое значение в поиске биологически активных соединений в ряду конденсированных 

пиридинов приобретают перегруппировки пиридинового кольца и синтез новых гетеросис-

тем, что открывает широкие возможности для получения функционально замещенных пири-

динов. 

В свете изложенного весьма актуальными представляются исследования, связанные с раз-

работкой простых и удобных методов синтеза производных конденсированных пиридинов и 

установлением определенных закономерностей между их строением и проявляемой актив-

ностью. 

Данная работа является частью исследований в области синтеза новых конденсированных 

гетероциклических систем и изучения связи между структурой и биологической актив-

ностью синтезированных соединений, проводимых в  лаборатории “Синтеза психотропных 

соединений” Институт тонкой органической химии Научно-технологического центра органи-

ческой и фармацевтической химии НАН РА.  

Цель работы. Разработка удобных методов синтеза конденсированных пиридинов и но-

вых гетероциклических систем на их основе, изучение физико-химических свойств, поиск 

новых биологически активных соединений в их ряду, а также изучение связи между строени-

ем полученных соединений с их реакционной способностью и биологической активностью. 

Научная новизна. В ряду конденсированных пиридинов обнаружена интересная пере-

группировка, суть которой заключается в рециклизации пиридинового кольца в конденси-

рованных пиридинтионах под действием гидразингидрата и аминов. Важным достижением 

этого явился синтез перспективных с точки зрения биологической активности диами-

нопроизводных конденсированных пиридинов, которые другими способами невозможно по-

лучить. Разработаны методы синтеза новых гетероциклических систем – пирано[3,4-c][1,2,4]-

триазоло[4,3-a]пиридина, 7,8,9,10-тетрагидро[1,2,4]триазоло[3,4-a]изохинолина, 8-пиразол-1-

ил-пирано[3,4-c]пиридина, 1-пиразол-1-ил-5,6,7,8-тетрагидроизохинолина. В ходе исследова-

ния азид–тетразольной таутомерии в ряду конденсированных пиридинов впервые установле-

на возможность существования азидопиридинов в кристаллическом состоянии, а также 
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исследована зависимость азид–тетразольной таутомерии от растворителя, температуры и ха-

рактера заместителей. Разработан метод получения конденсированных 3-цианопиридин-

2(1H)-онов из соответствующих тионов. Исследована перегруппировка Смайлса в этих сис-

темах, а также подробно изучен механизм перегруппировки. Показано, что в процессе пе-

регруппировки происходит выделение продукта отщепления. Изучена перегруппировка Дим-

рота в пентациклических триазолопиримидинах как в кислой, так и в основной средах. Дока-

зано, что при рециклизации в основной среде одновременно протекает нуклеофильное заме-

щение во втором положении пиримидинового кольца. В результате биологических исследо-

ваний обнаружены некоторые закономерности связи между строением соединений и их био-

логической активностью, что стимулирует дальнейший поиск лекарственных средств в ряду 

исследуемых соединений. 

Практическая ценность. Разработаны препаративные методы синтеза функционально 

замещенных гетероциклических систем – тиено(фуро)[2,3-b]пиридинов, пиридо[2,3-d]пири-

мидинов, пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов, триазоло[4,3-c]([1,5-c])тиено[3,2-d]пи-

римидинов, конденсированных с пираноном, циклогексаноном и циклопентаноном. 

В процессе биологических исследований выявлены несколько соединений, а именно ―   

N-изобутил(или 3-метоксипропил)-5-пиперидин-1-ил-1,2,3,4-тетрагидропиримидо[4',5':4,5]-

тиено[2,3-c]изохинолин-8-амины и N-аминопроизводные конденсированных пиридинов с 

выраженной нейротропной и антимикробной активностью, соответственно.  

Публикации. Основное содержание диссертационной работы изложено в 19-и статьях и 9-

и тезисах докладов конференций. 

Апробация работы. Основные положения диссертационной работы доложены на: II - IV 

Международных конференциях молодых ученых “Chemistry Today” (Тбилиси,  2012 г., 2013 

г., Ереван, 2014 г); III Международном научном симпозиуме “New directions in chemistry of 

heterocyclic compounds” (Пятигорск, 2013 г.); Международной конференции “Frontiers in 

chemistry, Armenia” (Ереван, 2013 г.); V Международной конференции СВС 2015 "Химия 

гетероциклических соединений. Современные аспекты” (Санкт-Петербург, 2015 г.); Кластере 

конференций по органической химии “ОргХим-2016” (Санкт-Петербург, 2016 г.); Кластере 

конференции по органической химии “DOCC-2016” (Домбай, 2016 г.); IV Международной 

научной конференции “Advances in synthesis and complexing” (Москва, 2017 г.). 

Структура работы. Диссертационная работа изложена на 150 страницах компьютерного 

набора, состоит из введения, литературного обзора, обсуждения результатов, эксперимен-

тальной части,  выводов, списка цитируемой литературы (264 библиографических ссылок) и 

приложения. Содержит 7 рисунков и 79 таблиц. 
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ГЛАВА 1. СИНТЕЗ И БИОЛОГИЧЕСКАЯ АКТИВНОСТЬ 

КОНДЕНСИРОВАННЫХ ПИРИДИНОВ 

(ОБЗОР ЛИТЕРАТУРЫ) 

Интерес к химии и биологическим свойствам конденсированных пиридинов, в частности: 

пирано[3,4-с]пиридинов, 5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов, пиридо[2,3-d]пиримидинов, пири-

до[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов, неуклонно растет, так как среди них выявлены вещест-

ва с высокой биологической активностью. Химии вышеуказанных гетероциклических систем 

в литературе посвящена обширная литература. В связи с этим в настоящем обзоре нами уде-

лено внимание основным методам синтеза и биологическим свойствам указанных выше 

классов соединений, близких по структуре к предмету наших исследований.  

1.1. Методы синтеза и биологическая активность производных   

                                                        пирано[3,4-с]пиридина 

Производные пиранопиридинов представляют несомненный интерес в качестве биологи-

чески активных веществ, поскольку они по своей структуре близки к хинолинам, изохиноли-

нам и бензопиранам, являющимся интермедиантами в синтезе биологически активных сое-

динений. Из всех изомерных пиранопиридинов наиболее изучены алкалоиды пирано[3,4-с]-

пиридинового ряда, которые выделены из растений и оказывают универсальное биологичес-

кое действие [1]. Из растений видов “горечавки” выделены алкалоиды генцианин 1 [2,3], ген-

цианадин 2 [4], генциатибетин 3 [5], генцианидин 4 [6], генцианамин 5 [4] и оливерин 6 [3]. 

 

Производные пирано[3,4-с]пиридина входят также в состав алкалоидов – резерпилина, 

аймалицина, науклефина, аугустина и камптотецина и являются исходными соединениями 

для синтеза алкалоидов индольного ряда [7-10]. 
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1.1.1. Методы синтеза производных пирано[3,4-с]пиридина 

Производные пирано[3,4-с]пиридина 1-6 получены как выделением из растений, так и 

синтетическим путем. Например, генцианин 1 синтезирован из 5-винил-4-метилникотиновой 

кислоты (7) взаимодействием последнего с 40 %-ным формальдегидом в основной среде [11], 

а также конденсацией 5-винил-4-метилникотинонитрила (8) с диэтиловым эфиром щавеле-

вой кислоты [12]. 

 

Генцианадин 2 получен восстановительной циклизацией метилового эфира метоксикарбо-

нилметилникотиновой кислоты (9) алюмогидридом лития [13]. Нагреванием же йодметилата 

метилового эфира 1-азабицикло[2,2,2]окт-2-ен-3-карбоновой кислоты (10) происходит рецик-

лизация последнего с образованием гидрированного производного генцианадина 11 [14]. 

 

Известный цитостатик камптотецин – 4-этил-4-окси-7-метил-3,8-диоксо-1H-пирано[3,4-c]-

пиридин (13), получен циклизацией триоксиметилен-1-метил-5,6-дигидро-2-пиридона (12) 

[15] а также взаимодействием 1-метил-4-метокси-3-формил-2-пиридона с ди-трет-бутило-

вым эфиром малоновой кислоты [16] или рециклизацией производного оксазолина 12 [17].  
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Аналогичное соединение 15, содержащее в 8-ом положении метоксигруппу, синтезирова-

но с 85%-ным выходом гидрированием 2-бензилокси-2-(3-бензилоксиметил-2-метоксипири-

дин-4-ил)бутановой кислоты (14) в присутствии Pd/C при комнатной температуре [7]. С 

целью введения атома йода в положение 6 пирано[3,4-c]пиридина осуществлен энантиосе-

лективный синтез (S)-4-этил-4-гидрокси-6-йод-8-метокси-1,4-дигидропирано[3,4-c]пиридин--

3-она (17) взаимодействием (S)-1-[3-(третбутилметилсилилоксиметил(OTBS))-2-метокси-6-

(триметилсилил(TMS))пиридин-4-ил]-4-(триметилсилилокси(TMSO))бутиронитрила (16) с 

хлоридом йода [18]. Соединения (15) и (17) являются также промежуточными соединениями 

в процессе синтеза камптотецина. 

 

15. R = H; 17. R = J. 

Индийскими авторами [19] разработан метод каскадной гетероциклизации диола 18, 

включающий его последовательное окисление и восстановление. В результате с 73%-ным 

выходом получен 6,8-дихлоропирано[3,4-c]пиридин (19). 

 

Для введения фенильной группы в кольцо пирано[3,4-c]пиридина разработано несколько 

методов. Так, взаимодействием 2,6-диметил-4-стирилникотиновой кислоты с полифосфор-

ной кислотой получен 6,8-диметил-3-фенил-1,4-дигидропирано[3,4-c]пиридин [20]. В при-

сутствии кислоты 3-циан-4-фенацил-6-фенил-2(1H)пиридон циклизован в 3,6-дифенил-2H,-

7H-пирано[3,4-c]пиридин-1,8-дион [21]. В аналогичных условиях 4-(2-оксо-2-фенилэтил)-

никотиновая кислота (20) превращена в 3-фенилпирано[3,4-c]пиридин-1-он (21) [22]. 
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Взаимодействим N-(2-(гидроксиметил)-4-фенилбут-3-енил)-4-метилбензолсульфонамида 

(22) с 2,4,5-трифторбензальдегидом в присутствии диэтилэфирата трифторида бора по реак-

ции Принса получен 8-фенил-7-тозил-1-(2,4,5-трифторфенил)октагидро-1H-пирано[3,4-c]-

пиридин (23) [23]. 

 

С целью получения пирано[3,4-c]пиридинов, содержащих в цикле сложноэфирные груп-

пы, разработано несколько методов. Так, взаимодействием метилового эфира 4-метил-3-кар-

боксипиридин-5-карбоновой кислоты с диметилоксалатом или хлорангидридом шавелевой 

кислоты синтезированы метиловый эфир 3-гидрокси-5-этил-1-оксопирано[3,4-c]пиридин-3-

карбоновой кислоты или метиловые эфиры 1-оксопирано[3,4-c]пиридин-3,5-дикарбоновой 

кислоты, соответственно [24]. Конденсацией этилового эфира 2-метил-4-карбметоксиметил-

6-оксоникотиновой кислоты (24) с хлорметил метиловым эфиром получен этиловый эфир 6-

метил-3,8-диоксопирано[3,4-c]пиридин-5-карбоновой кислоты (25) [25]. 

 

Несомненный интерес представляет внутримолекулярная циклизация 3-[(бут-2-ен-1-илок-

си)метил]-4-йод-2-метоксипиридина (26) в присутствии палладиевого катализатора, привод-

ящая к смеси производных пиридо[3,4-c]пиридинов 27, 28 с эндо- и экзо-циклической двой-

ной связью в соотношении 8:1, соответственно [26]. 
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Производные пирано[3,4-c]пиридина синтезированы также реакцией Дильса-Альдера. 

Внутримолекулярной циклизацией 3-бутинилоксиметилпиперазина (29) в трифторуксусной 

кислоте или нагреванием в ундекане при 195 
о
С получен пирано[3,4-c]пиридин (30), причем 

во втором случае вместе с соединением 30 выделен и его изомер – пирано[3,4-b]пиридин (31) 

[27, 28]. 

 

В качестве исходных соединений для синтеза производных пирано[3,4-c]пиридина 34, 35 

использованы также производные пиримидина 32 и асс-триазина 33. В реакциях Дильса-

Альдера, протекающих по  внутримолекулярному механизму, в первом случае использовано 

микроволновое облучение [29], а во втором – нагревание в н-цимене [30].  

 

Особое место занимают методы синтеза производных пирано[3,4-c]пиридина, основанные 

на превращениях замещенных тетрагидропиранов. Конденсацией 2,6-диметил-3-карбэтокси-

тетрагидропиранона-4 (36) с цианацетамидом синтезирован 1,3-диметил-6,8-диокси-5-циано-

3,4-дигидро-1H-пирано[3,4-c]пиридин (37) [31].  
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Цианацетамид использован также для синтеза 1-алкил-6,6-диметил-3-оксо-4-цианопирано-

[3,4-c]пиридинов 39 исходя из α-ацилпиран-4-онов 38. Выходы продуктов зависят от харак-

тера ацильного заместителя и колеблятся в пределах 25-60% [32]. 

 

Несомненно заслуживает внимание метод синтеза пирано[3,4-c]пиридин-3-тиона 41 из пи-

рано[3,4-c]тиопирана 40 взаимодействием с морфолином, сопровождаемый перегруппиров-

кой тиопиранового кольца [33]. 

 

1.1.2. Биологическая активность производных пирано[3,4-c]пиридина 

Исследование биологических свойств алкалоидов, выделенных из растений, показало, что 

генцианин 1 оказывает универсальное действие – гипотензивное [34], гипотермическое, про-

тивосудорожное [35], противовоспалительное [36], противомалярийное [2] и антипсихоти-

ческое [37]. Генцианадин 2 понижает кровяное давление, оказывает противовоспалительное 

[38] и противосудорожное [2] действие. Алкалоиды резерпилин, аймалицин, камптотецин и 

их синтетические аналоги – иринотекан, топотекан, содержащие в своей структуре пирано-

[3,4-c]пиридиновое кольцо, также нашли широкое применение в медицинской практике. Ре-

зерпилин является антигипертоническим средством [39], аймалицин применяется при нару-

шениях артериального кровообращения [40], а камптотецин, иринотекан и топотекан явля-

ются противоопухолевыми препаратами [41, 42].  



12 

 

Обобщая литературные данные о производных пирано[3,4-c]пиридинов нужно отметить, 

что, несмотря на универсальность биологических свойств последних, выделенных из 

растений, аналогичные соединения, полученные синтетическим путем, малоизучены и 

требуют более разностороннего исследования, что способствовало бы развитию этой области 

органической химии и выявлению новых биологически активных соединений. 

1.2. Методы синтеза и биологическая активность производных                  

5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 

Кольцевая система 5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов входит в структуру алкалоидов N-ме-

тилморфинана, семпервирина, тетрагидроиобирина [43-45]. В природе производные 5,6,7,8-

тетрагидроизохинолина встречаются в конденсате табака [46]. Первое сообщение о синтети-

ческом методе получения производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина опубликовано в 1915 

году [47]. Дальнейший интерес к этим соединениям и большое число опубликованных работ 

можно объяснить обнаружением в их ряду соединений, обладающих выраженным противо-

воспалительным и кардиотоническим действием [48, 49]. 

Производные 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина получены разнообразными методами, при-

чем, более всего в литературе освещены методы, основанные на образовании пиридинового 

кольца из производных циклогексана.  

1.2.1. Синтезы 5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов на основе производных 

циклогексана 

В качестве исходных соединений для синтеза производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 

в ряде случаев использованы дикетоны циклогексанового ряда и соединения, содержащие 

активные метиленовые группы. Авторами работ [50-53] подробно изучена конденсация        

α-ацилциклогексанона 42 с цианацетамидом, при которой, в зависимости от механизма 

реакции (по Кневенагелю или Михаэлю), возможно образование 5,6,7,8-тетрагидроизохино-

лина 43 или соответствующего хинолина 44.  

 

R = H, 4-пиридил, COOEt, CN, Ac, NO2; R
1
 = Alk, Ar, Het. 
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Установлено, что в результате реакции в основном получаются соединения 43 (продукты 

реакции Кневенагеля), однако из реакционной смеси удается выделить также производные 

5,6,7,8-тетрагидрохинолина 44. 

Исследования показали, что количество побочного продукта зависит от соотношения ис-

ходных соединений, характера катализатора и кетонной группы во 2-ом положении цикло-

гексанона [50-53]. Аналогичным методом при использовании ацетилацетамида получены 

5,6,7,8-тетрагидроизохинолины с ацетильной группой в 4-ом положении изохинолинового 

кольца [54]. 

С целью синтеза производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 45, содержащих в 3-ем 

положении тионную группу, вместо цианацетамида Шаранин с сотр. [55] и японские химики 

[56] использовали циантиоацетамид. Оказалось, что применение морфолинового енамина    

α-ацилциклогексанона 42 позволяет повысить выходы продуктов на 10-15% [55]. Нужно 

отметить, что при использовании циантиоацетамида альтернативный продукт конденсации 

не замечен. В работе [57] для синтеза 3-тио-5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 45 использованы 

2-ацил-1-(морфолин-4-ил)циклогексен 46 и дитиомалонамид.  

 

R = Alk, Ar. 

В качестве активного метиленового компонента  был применен также малононитрил [58]. 

Однако, в этом случае наряду с основным продуктом – изохинолином 43, образуется 5,6,7,8-

тетрагидронафталин 47 с 10%-ным выходом. Аналогично, при конденсации α-ацилциклогек-

санона 42 с димером малононитрила синтезирован 4-циано-3-дицианометилен-5,6,7,8-тетра-

гидроизохинолин 48, который в дальнейшем используется для синтеза сложных конденсиро-

ванных гетероциклов [59]. 

 

R = Alk, Ar. 



14 

 

Не менее интересны методы получения производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина, не 

имеющих в 1-ом положении кольца заместителей. Так, взаимодействием динитрила цикло-

гексанилиденмалоновой кислоты (49) с ортомуравьиным эфиром и последующей циклиза-

цией аддукта 50 бромистоводородной кислотой получено 3-бромпроизводное 51 [60]. В 

дальнейшем с целью повышения выхода соединения 51 разработан метод, в котором вместо 

ортомуравьиного эфира используются диметилацеталь диметилформамида (ДМФА-ДМА) и 

уксусный ангидрид [61]. 

 

Динитрил циклогексанилиденмалоновой кислоты (49) использован также в реакциах с 

трихлоацетонитрилом и 2-арилметилен-2-циантиоацетамидом. В результате конденсации 

получены новые производные 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 52, 54 с различными замести-

телями в кольце [62, 63]. В литературе описан метод получения 1-пиридин-4-ил-3-тиоксо-

5,6,7,8-тетрагидроизохинолин-4-карбонитрила 55 исходя из циклоалкилиденцианотиоаце-

тамида 53 и пиридинметиленмалононитрила [64]. Иной метод синтеза производного 5,6,7,8-

тетрагидроизохинолина 43 (R = H) основан на реакции амида циклогексанилиденциануксус-

ной кислоты 50 с ДМФА-ДМА [65]. 

 

X = O, S; 13: R = Ar; 14: R = Py. 
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Авторами работ [66, 67] получен незамещенный в 1-ом положении 5,6,7,8-тетрагидроизо-

хинолин 43 исходя из енаминакетонов 56, в которых двойная связь находится в боковой 

цепи. Если в качестве циклизующего реагента используются этиловые эфиры циануксусной 

или малоновой кислот, то получаются производные 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 43, а при 

использовании малононитрила образуются соответствующие диоксопроизводные 57. 

 

Y = CN, COOEt. 

В качестве исходного соединения для синтеза 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 59 амери-

канскими авторами [68] был применен 3-хлор-2-циклогексен–1-он (58), компонент с актив-

ной метиленовой группой, а также ортомуравьиный эфир или ДМФА-ДМА. 

 

X = Y = COOEt; X = CN, Y = COOMe, CONH2. 

Динитрил циклогексанилиденмалоновой кислоты (49) и фенилизотиоцианат использова-

ны для синтеза 3-амино-2-фенил-5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 61 [69-71]. Последний 

получен также при изменении последовательности действия реагентов.  

 

X = S, O. 
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Если в первом случае [59] изотиоцианат реагировал с продуком реакции циклогексанона с 

малононитрилом (соединение 49), то во втором – малононитрил был введен во взаимодейст-

вие с продуктом реакции циклогексанона и фенилизо(тио)цианата (соединение 60) [72]. Для 

повышения выходов соединений 61 в работах [58, 72] исходили из енаминов циклогексано-

на. Аналогично протекает циклизация 2-карбамоилциклогексанона, однако в качестве осно-

вания служит этилат натрия [73]. 

Ф. Паласиос с сотр. исследовали реакцию 2-азадиенов 62 с N-(циклогекс-1-енил)пирроли-

дином (63), приводящую к получению арил- и гетерилзамещенных 5,6,7,8-тетрагидроизохи-

нолинов 64. Образование соединений 64 объясняется реакцией [4+2] циклоприсоединения       

2-азадиенов 62 с енаминами 63 [74]. 

 

R = R
1
 = Ar, Het. 

Особый интерес представляют методы синтеза производных 5,6,7,8-тетрагидроизохиноли-

на, основанные на взаимодействии β-кетоэфиров циклогексанового ряда с соединениями, со-

держащими активные метиленовые группы. В отличие от β-дикетонов при циклизации β-ке-

тоэфиров 65 с малононитрилом образуются исключительно производные 5,6,7,8-тетрагидро-

изохинолинов 66, 67  [75, 76]. Реакция протекает в спиртовой среде и, в зависимости от 

реакционной среды, авторам удалось выделить продукты с разными заместителями в 1-ом 

положении, причем при R = R
1
 получается один продукт. В качестве катализатора реакции 

применяются циклические амины. При взаимодействии β-кетоэфира 64 с цианацетамидом 

образуются 1,3-дигидрокси-5,6,7,8-тетрагидроизохинолины 67 с высоким выходом [76]. 

 

Аналогичный продукт 68, в котором отсутствует нитрильная группа в 4-ом положении 

кольца, получен внутримолекулярной циклизацией этилового эфира 2-этоксикарбонилцикло-

гексилиденциануксусной кислоты (69) под действием сильных кислот [77]. 
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R = H, CN. 

Дорновым и сотр. получены аминоамиды 5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов из β-кетоэфира 

64 и амидоамидина малоновой кислоты. Продукт реакции – соединение 70, имеет удобные 

функциональные группы для дальнейших превращений [78]. 

 

С целью получения 1-бензил-3-оксо-5,6,7,8-тетрагидроизохинолина (73) осуществлено 

взаимодействие циклогексенилацетонитрила (71) с хлорангидридом фенилуксусной кислоты. 

Сначала был выделен промежуточный ацилированный продукт 72, который далее циклизо-

ван в соединение 73 под действием фосфорной кислоты [79]. 

 

В процессе синтеза производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина использованы также бен-

зопирилиевые соли 76, 77, которые получены взаимодействием непредельных кетонов 74 

или производных ацетилена 75 с хлорангидридами кислот.  

 

Бензопирилиевые соли 76, 77 под действием аммиака превращены в искомые продукты 

78, 79 [80, 81]. 
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R, R
1
 = Alk. 

К алкил- и арилпроизводным 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 82 приводят также реакции 

циклоконденсации с различными производными ацетилена. В реакциях α,β-ненасыщенных 

кетоксимов циклогексанового ряда 80 а также N-(2-бромциклогекс-1-ен-1-ил)метилен-трет-

бутиламина (81) с производными ацетилена использованы родиевый и палладиевый 

катализаторы. Выходы продуктов составляют 70-80 % [82-84]. 

 

R, R
1
, R

2
 = Alk, Ar. 

Китайские авторы [85] в качестве исходных соединений для синтеза замещенных 5,6,7,8-

тетрагидроизохинолинов использовали производные циклогексана с экзоциклическими 

двойными связями. Так, например, внутримолекулярной циклизацией диэтилфенилфосфони-

локсима 83 в присутствии палладиевого катализатора получен 1-метил-5,6,7,8-тетрагидро-

изохинолин (85). Взаимодействием 1-йод-1,3-диена 84 с ароматическими нитрилами в при-

сутствии трет-бутилата лития синтезированы 1,3,4-тризамещенные 5,6,7,8-тетрагидроизо-

хинолины 86 [86]. 

 

R, R
1
 = Alk. 
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1.2.2. Другие методы получения производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 

В литературе имеются два метода получения 5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов на основе 

производных пиридина. Согласно первому из них, проведенному по реакции Дикмана из     

3-(2-этоксикарбонил)-4-этоксикарбонилметиленпиридина (87), в результате конденсации по-

лучается смесь 5- и 7-этоксикарбонил-5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов 88, 89 [87]. 

 

Другой метод синтеза производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина основан на циклоди-

меризации винилпиридинов 90 под действием фосфорной кислоты. В результате получен 

5,6,7,8-тетрагидроизохинолин 91, содержащий в 8-ом положении пиридиновое кольцо [88]. 

 

 R
1
, R

2
, R

3
, R

4
 = Alk, Ar. 

В литературе описан ряд оригинальных методов получения производных 5,6,7,8-тетрагид-

роизохинолина. Один из них включает в себя рециклизацию этилового эфира тетрагидрофта-

лимидоуксусной кислоты 92 под действием этилата натрия, приводящую к образованию эти-

лового эфира 1,4-дигидрокси-5,6,7,8-тетрагидроизохинолин-3-карбоновой кислоты (93) [89]. 

 

Проведена также реакция [4+2] циклоприсоединения 5,6-диметоксикарбонил-3-циан-

1,2,4-триазина (94) и диэтиламиноциклогексена с образованием 3,4-диметоксикарбонил-1-

циано-5,6,7,8-тетрагидроизохинолина (95) [90, 91]. 
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В последние годы в литературе появились интересные работы, посвященные синтезу 

производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина. На основе соединений с двумя тройными 

связями осуществлены реакции [2+2+2] циклоприсоединения с применением металло-

комплексов, содержащих Co, Fe, Ru, Ni [92-97]. Так, взаимодействием окта-1,7-диина 96 

(R=H) с нитрилами в присутствии циклопентадиенил кобальта в качестве катализатора 

синтезированы производные 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 97 [92]. 

 

R = H, Alk; R
1
 = Alk, Ar. 

В 2013 г. канадскими авторами [98] разработан новый метод получения 4-фенил-5,6,7,8-

тетрагидроизохинолина (98) [4+2] циклоприсоединением 5-фенилоксазола с циклогексеном 

по реакции Кондратьевой.  

 

1.2.3. Биологическая активность производных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина 

Многие производные 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина обладают разнообразной биологи-

ческой активностью. В первую очередь надо отметить высокую кардиотоническую актив-

ность замещенных 5,6,7,8-тетрагидроизохинолин-3(2H)-онов(тионов) 99 [48, 49, 52, 53, 56]. 

Из этого ряда в медицине в качестве кардиотонического препарата нашел применение 4-аце-

тил-7-(4-пиридил)-5,6,7,8-тетрагидроизохинолин-3(2H)-он (MS-857) [48, 49]. Высокоe проти-

вовоспалительнoe действие оказывает препарат Тезимид – 4-бензилиден-5,6,7,8-тетрагидро-

1,3(2H,4H)-изохинолиндион, который также нашел применение в медицине [99]. Производ-
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ные 5,6,7,8-тетрагидроизохинолина с атомом хлора в 3-ем положении помимо противовоспа-

лительного проявляют также анальгетическое действие [100]. 

 

 R
1
 = H, CN, COCH3, NO2; R

2
 = 2-пиридил, 4-пиридил, COOEt, CN, CH3; X = O, S. 

В ряду 5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов выявлены также соединения, обладающие 

седативной, снотворной [90, 101] и антибактериальной активностью [102]. Они также 

являются ингибиторами желудочной секреции [103]. Таким образом, производные 5,6,7,8-

тетрагидроизохинолина представляют определенный интерес как в химическом, так и 

биологическом аспекте. 

1.3. Методы синтеза и биологическая активность производных         

пиридо[2,3-d]пиримидина 

Конденсированные пиридо[2,3-d]пиримидины, являющиеся структурными аналогами био-

генных хиназолинов и птеридинов, представляют интерес как потенциальные биоактивные 

соединения, причем некоторые из них нашли применение в медицине в качестве лекарст-

венных препаратов [104-106]. В литературе опубликовано множество статей, посвященных 

новым методам синтеза, химическим превращениям и биологическим свойствам этого класса 

соединений [107-110], в связи с чем возникает несомненный интерес к построению таких 

молекул с целью изучения их биологических свойств. 

1.3.1. Синтез пиридо[2,3-d]пиримидинов на основе производных пиридина 

 
 Согласно этому методу для синтеза пиридо[2,3-d]пиримидинов в качестве исходного ве-

щества использованы замещенные производные пиридина, взаимодействие которых с раз-

личными реагентами приводит к замыканию пиримидинового цикла. 

Ряд производных пиридо[2,3-d]пиримидина, таких, как 4-аминопиридо[2,3-d]пиримидины 

101 [111-115], 4-аминопиридо[2,3-d]пиримидин-2(1H)-оны(тионы) 102 [111, 113, 114, 116], 

2,4-диаминопиридо[2,3-d]пиримидины 103 [117, 118] и пиридо[2,3-d]пиримидин-4-(3Н)-оны 

104 [112, 116, 119, 120], были синтезированы конденсацией 2-амино-3-циано-4,6-дизамещен-
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ных пиридинов 100 с формамидом, мочевиной, тиомочевиной, гуанидином и муравьиной 

кислотой, соответственно. 

 

R, R
1
 = Ar. 

Кроме того, аминонитрилы 100 легко вступают в реакцию с фенилизотиоцианатом, серо-

углеродом и фенилизоцианатом образуя, соответственно, 4-имино-пиридо[2,3-d]пиримидин-

2-тионы 105 [116, 119], пиридо[2,3-d]пиримидин-2,4-(1H,3H)дитионы 106 [119-124] и 4-ими-

нопиридо[2,3-d]пиримидин-2-оны 107 [114]. В то же время, пиридо[2,3-d]пиримидин-2,4-

(1H,3H)дионы 108 [122] были получены конденсацией соединения 100 с фенилизоцианатом, 

адсорбированным на монтмориллонитовой глине (K10) или оксиде алюминия под воздейст-

вием микроволнового облучения. 

 

 R, R
1
 = Ar. 

При взаимодействии соединения 100 с триэтилортоформиатом или триэтилортоацетатом в 

уксусном ангидриде получены соответствующие аминопиридин-3-карбонитрилы 109, обра-

ботка которых алкил- или ариламинами [119, 123] привела к образованию аминозамещенных 

в 3-ем положении 4-иминопиридо[2,3-d]пиримидинов 110. 
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 R = Ar, R
1 
= Ar, CF3; R

2
 = H, Me; R

3
 = H, Me, Et, Ph, NHPh. 

Установлено, что кипячение 2-амино-3-этоксикарбонилпиридина с эфирами или амидом 

хлоругольной кислоты приводит к 2-алкоксикарбониламино- или уреидопроизводным пири-

дина 111, которые под действием аминов циклизуются в соответствующие диоксопиридо-

пиримидины 112 [124]. 

 

 R = алкокси, NH2; R
1
 = Alk, Ar. 

Одним из удобных методов синтеза 4-оксо-2-тиотерагидропиридо[2,3-d]пиримидинов 115 

являeтся термическая циклизация 2-амино-3-алкоксикарбонилпиридинов 113 с изотиоциана-

тами с выделением или без выделения промежуточных тиоуреидопроизводных пиридинов 

114 [125, 126]. 

 

R, R
1
 = Alk, Ar. 

В работе [127] показано, что 2-амино-5-арилазоникотинаты 116 взаимодействуют с 

ДМФА ДМА с образованием соответствующих амидинов 117. Обработкой последних ацета-

том аммония в уксусной кислоте были получены соответствующие производные пиридо[2,3-

d]пиримидина 118, а сплавление азоникотинатов 116 с тиомочевиной привело к производ-

ным пиридо[2,3-d]пиримидина 119. 
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R, R

1
 = Ar. 

При термической циклизации 2-аминоникотиновой кислоты (120) с мочевиной происхо-

дит замыкание пиримидинового кольца с образованием пиридо[2,3-d]пиримидин-2,4-диона 

(121) [128, 129]. Кроме того, при взаимодействии 2-аминоникотиновой кислоты (120) с 

хлорангидридами кислот в пиридине образуются пиридо[2,3-d][1,3]оксазин-4-оны 122, 

которые, в свою очередь, под действием первичных аминов превращаются в пиридо[2,3-d]-

пиримидин-4(3H)-оны 123 с различными заместителями в положениях 2 и 3 [130]. 

 

R = Alk, Ar; R
1
 = H, NH2, OH, Ph. 

Производные пиридо[2,3-d]пиримидин-4(3H)-она 125 были синтезированы также конден-

сацией производного 2-аминопиридин-3-карбоксамида 124 с триэтилортоформиатом или 

бензоилхлоридом [131]. 

 

R = H, Me, C6H5. 

Галве с сотр. [132] синтезированы 3-N-арилзамещенные 2-амино-4-имино-5,6-дигидропи-

ридо[2,3-d]пиримидин-7(8H)-оны обработкой 2-метокси-6-оксо-1,4,5,6-тетрагидропиридин-

3-карбонитрилов арилзамещенным гуанидином в 1,4-диоксане. Последние были синтезиро-
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ваны другими авторами воздействием микроволнового облучения [133], что обеспечило 

более высокие выходы целевых продуктов. 

1.3.2. Синтез пиридо[2,3-d]пиримидинов на основе производных пиримидина 

 

Другим важным методом для синтеза пиридо[2,3-d]пиримидинов является использование 

функционально замещенных пиримидинов.Установлено, что незамещенный 6-аминоурацил 

126 взаимодействует с диметиловым эфиром ацетилендикарбоновой кислоты в кислой среде 

с образованием 2,4,7-триоксопиридо[2,3-d]пиримидин-5-карбоксилата (127) [134]. Кроме то-

го, нагревание 6-амино-1-этил-1Н-пиримидин-2,4-диона 126 в трет-бутилацетоацетате при-

водит к образованию 1-этил-7-метил-1H,8H-пиридо[2,3-d]пиримидин-2,4,5-триона (128) 

[135]. 

 
 R = H, Et. 

Простой одностадийный способ получения пиридо[2,3-d]пиримидинов 131 включает трех-

компонентную реакцию 6-аминопиримидинов 129, ароматических альдегидов и соединений 

с активными метиленовыми группами в присутствии следующих эффективных катализато-

ров: триэтаноламина (ТЭОА) [136], триэтилбензиламмоний хлорида (ТЭБАХ) [137], 4-диме-

тиламинопиридина (ДМАП) [138], диаммоний гидрофосфата (ДАГФ) [139]. Аналогичная 

каскадная гетероциклизация протекает также в отсутствие катализатора [140]. 

 

R, R
1
 = H, Me; R

2
 = CN, CH2ONH2. 

Механизм реакции включает взаимодействие ароматического альдегида с активным мети-

леновым компонентом, нуклеофильное присоединение полученного арилиденпроизводного 
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130 с замещенным 6-аминопиримидином 129, приводящее к получению аддукта Михаэля с 

дальнейшей циклизацией последнего в искомые продукты 131.  

 

Пиридо[2,3-d]пиримидины 131 были получены также с использованием микроволнового 

облучения (MWI). Этот метод имеет ряд преимуществ, таких, как экономия времени, просто-

та эксперимента и т.д. Кроме того, микроволновое облучение способствует значительному 

увеличению выходов продуктов 131 (90–93%) [139, 141].  

В тех же условиях группой авторов [142] синтезированы 6-циано-5,8-дигидропиридо[2,3-

d]пиримидин-4(3H)-оны 134 с помощью трехкомпонентной конденсации 6-аминопирими-

дин-4-онов 132, ароматического альдегида и β-аминокротонитрила или бензоилацетонитрила 

133. 

 

X = O, NH; R = CH3O, CH3S, NH2; R
1
 = H, CH3; R

2
 = CH3, C6H5. 

Установлено, что 6-аминопиримидины взаимодействуют с α,β-ненасыщенными кетонами 

образуя соответствующие производные пиридо[2,3-d]пиримидина. Так, реакция 6-амино-2,3-

дигидро-2-тиоксо-4(1H)-пиримидинона (135) с α,β-ненасыщенными кетонами 136 в кипящем 

ДМФА позволила получить пиридо[2,3-d]пиримидины 137.  
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Предполагается, что реакция включает нуклеофильное присоединение аминогруппы        

6-аминопиримидинов 135 по карбонильному атому углерода α,β-ненасыщенных кетонов с 

образованием оснований Шиффа с последующей циклизацией в пиридо[2,3-d]пиримидины 

137 [143, 144]. 

Обработкой 6-амино-1,3-диметилурацила (138) 1,5-дифенил-1,4-пентадиен-3-оном, 1,5-ди-

фенил-1,3-пентадиен-5-оном или 1-бензоил-1-бутеновой кислотой получены пиридо[2,3-d]-

пиримидин-2,4-дионы 139-141, соответственно [145, 146]. В этих случаях имеет место при-

соединение Михаэля с последующей циклизацией. 

 

Аналогичным образом, при обработке арилиденпроизводных 142 6-аминотиоурацилом 

(135) синтезированы 7-амино-5,6-дизамещенные-2-тиоксопиридо[2,3-d]пиримидин-4-(1H)-

оны 143 [147-149]. Продолжительность реакций (3-5 ч) и абсолютная среда обеспечивают 

получение окисленной формы (соединение 143).  

 

R = CN, COOEt, бензотиазол-2-ил, 4-фенилтиазоло-2-ил; R
1
 = H, Cl, пиперидин-4-ил, морфолин-4-

ил, 4-метилпиперазин. 

В результате конденсации 6-амино-2-тиоурацила (135) с ароматическими альдегидами по-

лучены производные азометина 144, которые сначала подвергаются [4+2] циклоприсоедине-

нию с енаминонами 145 и енаминонитрилом 146, приводящему к промежуточным соедине-
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ниям 147, 148, после чего происходит элиминирование вторичного амина с образованием 

соответствующих конденсированных пиридо[2,3-d]пиримидинов 149, 150 [150]. 

 R = 2-тиенил, 2-фурил, 2-нафтил. 

Методом каскадной гетероциклизации из соответствующего альдегида, малононитрила и 

6-аминотиоурацила (135) в ДМФА без катализатора или с использованием лаурилсульфата 

натрия синтезированы производные пиридо[2,3-d]пиримидин-2-тиона 151 [151]. 

 

В работе [152] показано, что 2,6-диаминопиримидин-4-он (152) взаимодействует с бут-3-

ин-2-оном в ДМФА или в уксусной кислоте с образованием 2-амино-7-метил-пиридо[2,3-d]-

пиримидин-4-она (153). 

 

Одностадийной трехкомпонентной реакцией 2,6-диаминопиримидин-4-она (152) с алкил-

нитрилами и альдегидами при микроволновом облучении были синтезированы производные 

2-амино-пиридо[2,3-d]пиримидина 154 [153]. 

 

R = CN, COOEt, CONH2. 
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Интересный метод синтеза производных пиридо[2,3-d]пиримидин-4,7-диона 157, 158    

взаимодействием 2,6-диаминопиримидин-4(3H)-она (152) с 4-арилиден-3-метилизоксазол-

5(4H)-оном 155 или 4-арилиден-2-фенилоксазол-5(4H)-оном 156 при MWI описан в работе 

[154]. 

 

Предполагается, что механизм реакции для получения соединений 157, 158 включает пос-

ледовательное присоединение Михаэля, циклизацию и раскрытие изооксазолового кольца. 

Механизм реакции получения соединения 157 приведен ниже. 

 

Для синтеза производных пиридо[2,3-d]пиримидинов в качестве исходных соединений ис-

пользованы также 2,6-дизамещенные 5-ацетил-4-аминопиримидины 159. Так, взаимодейст-

вием последних с ацетилацетоном или бензоилацетоном получены 6-ацилпиридо[2,3-d]пири-

мидины 160 [155], а конденсацией с этилоксалатом в присутствии этилата натрия синтезиро-

ваны этиловые эфиры 5-оксопиридо[2,3-d]пиримидин-7-карбоновой кислоты 161 [156]. 

 
R = CCl3, Ме, Ar; R

1
 = Ме, SCH3, C6H5; R

2
 = Ме, C6H5. 
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В работе [157] описан синтез 7-замещенных производных пиридо[2,3-d]пиримидина 163 

конденсацией 4-амино-5-формилпиримидина (162) с различными производными ароматичес-

ких кетонов в присутствии K2CO3 и KI в ацетоне. Выходы продуктов составляют 80-85%. 

 
R = Ar, пиридинил, тиенил, фуранил. 

В литературе описан метод получения 5-амино-4-арил-7-оксо-2-меркаптопиридо[2,3-d]-

пиримидин-6-карбонитрила 165 конденсацией 4-амино-5-циано-6-арил-2-меркапто-5,6-ди-

гидропиримидинов 164 с этиловым эфиром циануксусной кислоты [158]. Функциональные 

группы в соединении 165 позволяют осуществить новые реакции гетероциклизации. 

 

Производные этилового эфира 5-амино-6-оксопиридо[2,3-d]пиримидин карбоновой кисло-

ты 167 синтезированы обработкой 4-фениламинопиримидин-5-карбонитрилов 166 малоно-

вой кислотой в этаноле [159]. 

 

R = Ме, NH2; R
1
 = F, Cl, Br. 

1.3.3. Биологическая активность производных пиридо[2,3-d]пиримидина 

 
Из всех возможных пиридопиримидинов в наибольшей степени в литературе упомина-

ются пиридо[2,3-d]пиримидины, так как они обладают широким спектром биологической 

активности, а три их представителя, а именно, пипемидовая кислота 168 [104], пиромидьевая 

кислота 169 [105] и пиритрексим 170 [106], являющиеся эффективными антибактериальными 

и противоопухолевыми средствами, нашли широкое применение в медицинской практике. 
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Аналоги пиритрексима и изопиритрексима проявляют противоопухолевую активность 

ингибированием различных типов ферментов, таких, как циклинзависимая киназа 4 (CDK4) 

[106], тирозинкиназа (TKI-28) [160] и фосфодиэстераза 2 (PDE 2) [161]. 

 

В ряду пиридо[2,3-d]пиримидинов, содержащих амино(имино)группы в 4-ом положении 

пиримидинового кольца 101, 110, выявлены вещества с высокой антибактериальной актив-

ностью [112, 114, 123]. Установлено, что наиболее высокую активность проявляют соедине-

ния, содержащие в 7-ом положении бензольного кольца электроотрицательные заместители, 

причем активность возрастает с увеличением электроотрицательности. Аналогичной актив-

ностью обладают также пиридо[2,3-d]пиримидины, содержащие амино- и оксогруппы, соот-

ветственно, в 5-ом и 7-ом положениях пиридинового кольца 171 [158, 159]. Исследования по-

казали, что замещенные 8-(4-фторофенил)пиридо[2,3-d]пиримидины более активны, чем 

хлор-, бромфенилсодержащие соединения [159].  

 

R, R
1
, R

2
 = Alk, Ar; X = H, Me, OMe, NO2, Cl, F, Br. 

Установлено, что 2,4-дитиопиридо[2,3-d]пиримидины 106 проявляют более высокую 

антибактериальную и противогрибковую активность, чем такие известные средства, как 

ампициллин и амоксициллин [120]. Кроме того, 4-оксо- и 2,4,5-триоксопиридо[2,3-d]пирими-

дины 118, 128 тоже обладают антибактериальной свойством [127, 135]. 
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R, R
1
, R

2
 = Alk, Ar. 

В ряду производных пиридо[2,3-d]пиримидинов выявлены вещества, которые обладают 

aнтипролиферативным [137], противовирусным [162], противовоспалительным и болеуто-

ляющим [147, 163] действием.  

В заключении следует отметить, что более глубокое изучение путей синтеза новых произ-

водных пиридо[2,3-d]пиримидина в плане поиска новых биологически активных соединений 

представляет большой теоретический и практический интерес. 

1.4. Методы синтеза и биологическая активность производных 

пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидина 

Конденсированные тиено[2,3-b]пиридины представляют теоретический и практический 

интерес в качестве биологически активных соединений. Систематические исследования по 

синтезу и превращениям в этой области органической химии начаты в 80-х годах прошлого 

столетия [164]. Однако работы в области синтеза аннелированных тиено[2,3-b]пиридинов, в 

частности, производных пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов, стали особенно   интен-

сивными в последние годы.  

1.4.1. Методы синтеза производных пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 

 Удобным методом образования пиримидинового цикла на основе тиофенового кольца 

тиено[2,3-b]пиридинов является реакция Ниментовского. Исходными соединениями для 

превращений такого типа являются 3-аминотиенопиридины 172, кипячение которых в 

формамиде приводит к высоким выходам конечных продуктов 173, 174 [165-171].  

 

R
1
 = H, Ph, бензофуран-2-ил; R

2
 = H, Ph; R

3
 = NH2, амино, Ar, SPh, SO2Ph,; R

2
 + R

3
 = (CH2)4,  

CH2C(Me)2XCH2; R
1
 + R

2
 = CH2C(Me)2XCH2, X = O, S, N-Alk, (CH2)n, n = 3,4; Z = COOEt, CN. 
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В аналогичных реакциях вместо формамида с успехом использованы различные изотио-

цианаты. Реакции обычно протекают в две стадии: сначала образуются тиоуредопроизвод-

ные 175, которые под действием оснований далее циклизуются в пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-

d]пиримидины 176 [172-177]. В работах [174, 175] авторам удалось получить искомые 

продукты без выделения промежуточных соединений 175. 

 

R
1 

= H, Alk, Ar; R
2 

= H, R
3
 = амино, Ar, Alk; R

1
 + R

2
 = CH2C(Me)2OCH2, (CH2)n, n = 3, 4; X = S;        

Y = NH, О; Z = CN, COOEt, C(O)NH2, C(O)NHAr. 

В качестве реагентов для синтеза пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 178-180 на 

основе 3-амино-2-карбамоилтиенопиридинов 177 использовались также уксусный ангидрид 

[178], хлорангидриды карбоновых кислот [179, 180], реактив Вильсмейеpa, муравьиная кис-

лота [179, 181], триэтилортоформиат [178, 182-185], сероуглерод [173, 186], мочевина, 

альдегиды, кетоны [179, 186] и диэтилацеталь ДМФА [187]. Таким образом были получены 

аннелированные соединения с различными заместителями в пиримидиновом кольце.  

 

R = Н, Ar; R
1
= H, Ac; R

2 
= амино, Me, тиофен-2-ил; R + R

1
 = CH2C(Me)2OCH2, (CH2)n, n = 3, 4;       

R
3 
= H, Ph; R

4 
= H, Alk, СlСН2, Аr; R

5
 = Н; R

4
 + R

5
 = (СН2)m, m = 5, 6; X = Y = О, S. 

Особый интерес представляют реакции с одностадийным образованием тиено[3,2-d]пири-

мидинов. Так, например, циклизация производных 3-амино-N'-цианотиено[2,3-b]пиридин-2-
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карбоксимидамида 181 в 2,4-диаминозамещенные производные 182 под действием основа-

ния [188]. Последние были синтезированы также в результате каскадного процесса [189].  

 

R = Н, Alk, Ph; R
1
 = H, Alk;  R

2
 = Me, Ph. 

Методом каскадной гетероциклизации, предложенной в работе [190], из производных      

3-цианопиридин-2(1H)-тиона 183 получены конденсированные пиримидин-4-оны 185 без 

выделения промежуточного тиенопиридина 184. 

 

R = Н, Me, Ph, CF3; R
1
 = H; R

2
 = Me, Ph или R

1
 + R

2
 = (CH2)n, n = 3,6. 

В работе [191] приводится синтез трициклических конденсированных 2,4-дигидрокси 

пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 186 взаимодействием 3-цианопиридин-2(1H)-

тионов 183 с N-(этоксикарбонил)хлорацетамидом. 

 
R = Ph, 4-FC6H4,4-МеОС6Н4; R

1
 = Н; R

2
 = Ph, 2-тиенил. 

Другой метод получения конденсированных пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 

188, 189 [192, 193] включает образование пиримидинового цикла конденсацией замещенных 

2-алкоксикарбонил-3-(R
1
-карбонил)аминотиено[2,3-b]пиридинов 187 с первичными аминами 

или гидразином. В случае R
4
 = OEt конечными продуктами являются производные пирими-

дин-2,4-диона 189 [194]: 
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R
1
 = Н, Alk, Ar, COOEt; R

2
 = H, Ph, Me; R

3
 = Me, Et; R

4 
= NH2, H, Alk, (CH2)2NEt2, (CH2)nOH,           

n = 2,3; R
5 
= H, NH2, Ar. 

Авторами работы [195] разработан способ получения 2,3-дигидропиридо[3',2':4,5]тиено-

[3,2-d]пиримидинов 191 на основе 3-амино-5-циано-7-этокси-2-формил-4-фенилтиено[2,3-b]-

пиридина (190) через соответствующее азометиновое производное по реакции аза-Виттига. 

Выходы продуктов составляют 50-80%. 

 

X = O, S, NR; R = Alk, Ar. 

Удобным методом синтеза N-метилпиридотиенопиримидин-4-она 193 является также 

реакция формамидина тиено[2,3-b]пиридинового ряда 192 с MeNH2 [186]. 

 

 

Ряд примеров получения пиридотиенопиримидин-4-онов описан в работах [196, 197]. Ди-

азотированием аминоэфира тиено[2,3-b]пиридина 194 водным раствором нитрита натрия по-

лучен соответствующий гидрохлорид 3-диазо-2-этилкарбонил-4,6-диметилтиено[2,3-b]пири-

дина 195, взаимодействие которого с тиомочевиной и гуанидином приводит к  7,9-диметил-

2-тиоксо-1,3-дигидропиридо[5,4-b]тиено[3,2-d]пиримидин-4-ону (196) и 2-амино-7,9-диме-

тилпиридо[5,4-b]тиено[3,2-d]пиримидин-4-ону 197, соответственно [196, 197]. Взаимодейст-

вием же соединения 195 с гидроксиламином был получен 6,8-диметилизоксазоло[4,3-b]тие-

но[5,4-b]пиридин-3-он (198) [196].  
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3-Азидопроизводные тиено[2,3-b]пиридинов 199 взаимодействием с различными нитрила-

ми или кипячением в м-ксилоле переведены в тетрациклические производные пиридо[3',2':-

4,5]тиено[2,3-e][1,2,3]триазоло[1,5-a]пиримидина 200 или пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-b]индо-

ла 201 [198, 199]. В литературе описаны также методы получения и других конденсирован-

ных систем с пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидиновым фрагментом.  

 
R = H, Me; R

1 
= Alk, Ar, Het; Z = COOEt, 4-NO2C6H4. 

Так, реакцией 3-амино-2-дигидроимидазолил(тетрагидропиримидинил)тиенопиридинов 

202 с рядом компонентов (уксусный ангидрид, ортомуравьиный эфир, сероуглерод, бензаль-

дегид) образуются полициклические азины 203 [173, 180]. 

 

R
1
 = Н, Me, СН2ОMе, Ar; R

2
 = Н, Me, СН2ОМе; R

3
 = Me, Аr, тиофен-2-ил; R

2
 + R

3
 = (CH2)3; R

4
 = H, 

SH, Alk, Ar; n =1,2. 

Разработан каскадный метод получения пентациклических конденсированных тиено[2,3-

е]пирроло[1,2-а]пиримидиндионов 205 взаимодействием аминоамидов аннелированных 

тиено[2,3-b]пиридинов 204 с левулиновой кислотой. Предполагается, что реакция начинается 

с нуклеофильной атаки аминогруппы по карбонильной группе левулиновой кислоты с 

последующей внутримолекулярной гетероциклизацией с образованием двух циклов – 

пиримидина и пиррола [200]. 
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X=CH2, O, S; n= 0, 1; R
1
 = R

2 
= H, CH3; R

3 
= амино;  R

4 
= H, CH2Ph, Ph. 

Представляет интерес конденсация аминоамида тиено[2,3-b]пиридина 206 со фталевым 

ангидридом. При проведении реакции в уксусной кислоте былo выделенo производное 

фталимида 207, а при кипячении в ДМФА в результате реакции получен 1-фенил-1,4-дигид-

ропиридо[3'',2'':4',5']тиено[2',3':5,6]пиримидо[2,1-a]изоиндол-3,6,12(2H)-трион (208) [201]. 

 

Камбуловым с сотр. разработан метод получения производных новой гетероциклической 

системы - бензо[4,5]имидазо[1,2-c]пиридо[3’,2’:4,5]тиено[2,3-e]пиримидина 210 циклизацией     

3-амино-2-(бензимидазолил-2)тиено[2,3-b]пиридинов 209 с ангидридами и хлорангидридами 

карбоновых кислот [180]. 

 
R = R

1
 = Alk; R

2
 = H, Me, CH2Cl. 
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1.4.2. Биологическая активность производных пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]-

пиримидина 

Биологические исследования пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов начаты в 80-х го-

дах прошлого столетия. Литературные данные об их биологической активности за прошед-

шие 30-35 лет свидетельствуют о целесообразности поиска лекарственных средств среди их 

производных [170- 172, 181, 189, 202-204].  

Так, в ряду производных пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидина, содержащих амино-

группы во 2-ом и 4-ом положениях пиримидинового кольца (соединение 211), выявлены 

вещества с высокой противоопухолевой активностью [178, 189, 202]. Введение аминоалкиль-

ных групп в 3-ье положение пиримидинового кольца приводит к соединениям 212 с анальге-

тической и противовоспалительной активностью [203]. Особый интерес с точкой зрения био-

логической активности представляют пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидины, конденсиро-

ванные с циклогексановым и пирановым кольцами – пиримидо[5’,4’:2,3]тиено[2,3-c]изохи-

нолины и пирано[4’,3’:4,5]пиридо[2,3-b]тиено[3,2-d]пиримидины 213. Согласно литератур-

ным данным 4-амино- и 4-тиоалкильные производные последних обладают высокой проти-

восудорожной и  антибактериальной активностью, а также являются ингибиторами фосфоди-

эстеразы PDE4 [170, 171, 204]. 

 

Обобщая литературные данные о пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинах можно 

заключить, что далеко не исчерпаны все синтетические и биологические возможности этих 

соединений, что и предполагает необходимость дальнейшего развития работ в этом 

направлении.  
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ГЛАВА 2. СИНТЕЗ НОВЫХ БИОЛОГИЧЕСКИ АКТИВНЫХ 

КОНДЕНСИРОВАННЫХ ПИРИДИНОВ НА ОСНОВЕ 

АЛИЦИКЛИЧЕСКИХ И ГЕТЕРОЦИКЛИЧЕСКИХ КЕТОНОВ 

(ОБСУЖДЕНИЕ РЕЗУЛЬТАТОВ) 

Среди многочисленных азотсодержащих гетероциклических соеднений производные пи-

ридина, являясь структурными единицами для конструирования новых конденсированных 

гетероциклических систем, представляют несомненный интерес в плане поиска новых био-

логически активных соединений. Исследования показали, что производные конденсирован-

ных пиридинов обладают более широким диапазоном физиологического действия, чем сос-

тавляющие их моноциклические соединения. 

2.1. Синтез функционально замещенных пирано[3,4-c]пиридинов, 5,6,7,8-

тетрагидроизохинолинов и циклопента[c]пиридинов 

Исследования проводились на базе тетрагидро-4H-пиран-4-она, циклогексанона и цикло-

пентанона 1. Исходными соединениями для синтезов служили полученные ранее тиопиран-

тионы 2 [33, 205], которые под действием диметилсульфата были переведены в соответству-

ющие тиопирилиевые соли 3, 4 [206, 207]. Исходными соединениями служили также динит-

рили илиден производные 5,6. 

 

1-4: X = O, CH2, n = 0, 1, R = H, CH3. 

Тиопирилиевые соли, благодаря высокой реакционноспособности при взаимодействии с 

ароматическими аминами, с легкостью переведены в иминосоединения 7а-з, 8а-з, которые 

далее под действием этилата натрия подвергнуты перегруппировке типа Димрота с образова-

нием производных 6-аминопирано[3,4-c]пиридинов 9а-з и 3-амино-5,6,7,8-тетрагидроизохи-

нолинов 10а-з (метод а). Последние получены также встречным синтезом взаимодействием 

динитрилов 5, 6 с замещенными фенилизотиоцианатами (метод б). Второй путь синтеза сое-

динений 9а-з, 10а-з оказался более удобным из-за меньшего числа стадий и более высокого 

выхода продуктов [69, 206-210]. В ИК спектрах соединений 7а-з, 8а-з присутствуют полосы 

поглощения C=N группы в области 1660-1670 см
-1

. В ЯМР 
1
H спектре последних сигналы 

протонов NH2 групп наблюдаются при 7.45-7.47 м.д. При переходе к соединениям 9а-з, 10а-з 



40 

 

в ИК спектрах исчезают полосы поглощения C=N групп и появляются полосы поглощения 

C=S групп в области 1250 см
-1

. В ЯМР 
1
H спектрах сигналы NH2 групп смещены в более 

сильное поле (6.20-6.54 м.д.) по сравнению с теми же сигналами соединений 7а-з, 8а-з. 

 

3,5,7,9: X = 0, R = CH3; 4,6,8,10: X = CH2, R = H; Ar = C6H5 (7а-10а), 2-CH3C6H4 (7б-10б), 3-CH3C6H4 

(7в-10в), 4-CH3C6H4 (7г-10г), 2-CH3OC6H4 (7д-10д), 3-CH3OC6H4 (7е-10е), 4-CH3OC6H4   (7ж-10ж),       

4-ClC6H4 (7з-10з). 

В качестве исходных соединений для синтеза 8-гидразинопирано[3,4-c]пиридинов 13а-ж и 

1-гидразино-5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов 14а-з использованы 6-аминопирано[3,4-c]пири-

динтионы 9а-ж и 3-амино-5,6,7,8-тетрагидроизохинолинтионы 10а-з. При взаимодействии 

последних с гидразингидратом происходит раскрытие пиридинового кольца и перегруппи-

ровка с выделением сероводорода. В литературе [211] приводится метод получения соедине-

ния 13а кипячением 9а в гидразингидрате, однако, использование нами ДМСО в качестве 

растворителя привело к увеличению выходов продуктов (69-79%) и уменьшению продолжи-

тельности реакции. 

Попытка проведения аналогичной реакции с первичными аминами для получения диами-

нопроизводных пирано[3,4-c]пиридинов 15а-я не увенчалась успехом. Потребовалось повы-

шение электрофильности атома С-8 пиридинового кольца путем перехода к пиридиниевым 

солям 11а-з взаимодействием тионов 9а-з с диметилсульфатом. Реакция пиридиниевой соли 

11а-з с первичными аминами сопроводилась перегруппировкой, в результате чего с хороши-

ми выходами (66-92%) получены диаминопроизводные 15а-я. Предполагается, что амин ата-

кует атом С-8 пиридинового кольца, разрывается связь С(8)-N-Ar с обращением связи Ar-N-

C(6)NH2 и последующим отщеплением метантиола [208-212]. 

В ИК спектрах соединений 13а-ж, 14а-з присутствуют полосы поглощений NH, NH2 

групп в области 3170–3385, CN группы в области 2200–2207 см
-1

. 
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11, 13, 15: X = 0, R = CH3; 12, 14: X = CH2, R = H; Ar = C6H5 (11-14а, 15а-з); 2-CH3C6H4 (11б, 12б, 

14б, 15и), 3-CH3C6H4 (11в, 12в, 13б, 14в, 15к,л), 4-CH3C6H4 (11г, 12г, 13в, 14г, 15м-р), 2-CH3OC6H4 

(11д, 12д, 13г, 14д, 15с-у), 3-CH3OC6H4 (11е, 12е, 13д, 14е, 15ф-ц), 4-CH3OC6H4 (11ж, 12ж, 13е, 14ж, 

15ч-я), 4-ClC6H4 (11з, 12з, 13ж, 14з), R
1
 = NH2 (13а-ж, 14а-з), CH3 (15а,и,к,м, у,ф,ш), (CH2)2N(CH3)2 

(15б,ю), CH2-2-фурил (15в,л), (CH2)2OCH3 (15г,р,с,э), (CH2)3-морфолин-4-ил (15д), (CH2)3OCH3 

(15е,п), (CH2)3N(CH3)2 (15ж), CH2-2-тетрагидрофурил (15з,я), C4H9 (15н); CH2C6H5 (15о), (CH2)2-мор-

фолин-4-ил (15т,ц,ч), CH2-3-пиперидинил (15х). 

В ЯМР 
1
H спектре последних сигналы протонов NH2 группы наблюдаются при 3.23-4.20, 

NH групп – 7.51-7.87 (у атома С-8) и NH групп (у атома С-6) при 7.69-8.21 м.д.. Структуры 

соединений 15а-я подтверждены ЯМР 
1
H и 

13
C спектров, а также рентгеноструктурным 

анализом. Исследование структуры соединений 15с,ш показало, что дигидропирановое 

кольцо имеет конформацию полукресла (рис. 1). Выяснилось также, что в молекуле соедине-

ние 15с существует внутримолекулярная водородная связь между атомами N-20 и O-27.   

    

Рис. 1. Монокристаллические рентгеновские структуры соединений 15с и 15ш. 
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Анализ упаковки молекул 15с в кристаллической решетке показал, что молекулы связаны 

в димеры с помощью межмолекулярных водородных связей, а у молекулы 15ш образуют 

бесконечные цепочки вдоль [0 1 0] (рис. 2) [208, 209]. 

    

Рис. 2. Структуры димерных пар молекул соединений 15с и 15ш, образованных с помощью 

межмолекулярных водородных связей (обозначение симметрии i = 1-x, 1-y, 1-z). Водородные связи 

показаны пунктирными линиями. 

Исследована реакция взаимодействия S-метилпиридиниевых солей 11а-з, 12а-з с едким 

натром. Предполагалось, что, как и в случае реакций с гидразингидратом и аминами, взаимо-

действие приведет к образованию конденсированных 3-ариламинозамещенных пиридинов 

16а-з, 17а-з. Однако, оказалось, что реакция протекает без перегруппировки пиридинового 

кольца по механизму нуклеофильного замещения и в итоге проводит к образованию соот-

ветствующих 2-N-замещенных конденсированных пиридин-1-онов 18а-з, 19а-з. 

 

16, 18: X = 0, R = CH3; 17, 19: X = CH2, R = H; Ar = C6H5 (16а-19а); 2-CH3C6H4 (16б-19б), 3-CH3C6H4 

(16в-19в), 4-CH3C6H4 (16г-19г), 2-CH3OC6H4 (16д-19д), 3-CH3OC6H4 (16е-19е), 4-CH3OC6H4 (16ж-19ж),        

4-ClC6H4 (16з-19з). 
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В ИК спектрах соединений 18а-з, 19а-з присутствуют полосы поглощений NH2, CN, и CO 

групп в области 3209-3446, 2195-2220 и 1660-1665 см
-1

, соответственно. В ЯМР 
1
H спектре 

последних сигналы протонов NH2 групп наблюдаются при 5.89-6.45 м.д. 

С целью синтеза конденсированных пиридинтионов 20а-и тиопирантионы 2 введены во 

взаимодействие с циклическими аминами – пирролидином, морфолином и пиперидином. 

Реакции протекают по тиопирантионовому фрагменту и сопровождаются перегруппировкой 

с образованием пиридинового кольца [206, 213-215]. 

 

20а-в: X = O, n = 1, R = CH3; 20г-е: X = CH2, n = 1, R = H; 20ж-и: X = CH2, n = 0, R = H; R
1
 = пирроли-

дин-1-ил (20а,г,ж), пиперидин-1-ил (20б,д,з), морфолин-4-ил (20в,е,и). 

На основе 4-цианопиридинтионов осуществлен синтез тозилатов N-аминопроизводных 

конденсированных пиридинов [216, 217]. Взаимодействием соединений 20а-е,и с йодистым 

метилом получены тиометильные прозводные 21а-и, которые далее превращены в тозилаты 

N-аминопроизводных 22а-и. Аминирующим агентом в синтезе использован О-тозилгидрок-

силамин, который, как известно из литературы, применяется для аминирования пиридиново-

го атома азота [218]. Об образовании N-аминопроизводных свидетельствует наличие в спект-

рах ЯМР 
1
Н синглетов протонов аминогруппы при 6.69-6.92 м.д., а также полосы поглоще-

ния в ИК-спектрах в области 2220 и 3150-3180 см
-1

, характерные для CN- и NH2- групп.  

 

21а-г, 22а-г: X = O, n = 1, R = CH3; 21д-з, 22д-з: X = CH2, n = 1, R = H; 21и, 22и: X = CH2, n = 0,     

R = H; R
1
 = пирролидин-1-ил (21а,д 22а,д), пиперидин-1-ил (21б,е, 22б,е), морфолин-4-ил (21в,ж,и, 

22в,ж,и),  4-метилпиперидино (21г,з 22г,з). 

Производные 3-цианопиридин-2(1H)-онa представляют как теоретический, так и практи-

ческий интерес. В частности, они являются синтонами для синтеза аннелированных гетеро-

циклических систем [219], в то же время производные 3-цианопиридин-2(1H)-онов проявля-
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ют кардиотоническое и инотропное действие, являются ингибиторами фосфодиэстеразы 

[220, 221]. С целью введения в пиридиновое кольцо фрагментов циклических аминов нами 

разработан метод получения конденсированных 3-цианопиридин-2(1H)-онов, основанный на 

перегруппировке Смайлса. В качестве исходных соединений использованы конденсированные 

3-цианопиридин-2(1H)-тионы 20а-ж,и. Попытка получения производных конденсированных 

3-цианопиридин-2(1H)-онов реакцией нуклеофильного замещения S-метильных и S-бензиль-

ных производных 3-цианопиридин-2-(1H)-тионов 23и-м [33, 206, 213, 222] водно-спиртовым 

раствором гидроксида натрия оказались безуспешными. Впоследствии для осуществления 

поставленной цели были получены соответствующие 2-гидроксиэтилтиопроизводные 23а-з, 

которые под действием гидроксида натрия в аналогичных условиях превращаются в продук-

ты перегруппировки Смайлса – 3-цианопиридин-2-(1H)-оны 24а-з [223, 224]. 

 

23а-в,и,к 24а-в: X = O, n = 1, R = CH3; 23г-е,л,м, 24г-е: X = CH2, n = 1, R = H; 23ж,з, 24ж,з: X = 

CH2, n = 0, R = H; R
1
 = пирролидин-1-ил (23а,г,ж, 24а,г,ж), пиперидин-1-ил (23б,д, 24б,д), морфолин-

4-ил (23в,е,з, 24в,е,з), R
2
 = Ме (23и,л), CH2Ph (23к,м). 

Перегруппировка 2-гидроксиэтилсульфанилпроизводных 23а-з реализуется в присутст-

вии десятикратного избытка едкого натра с довольно хорошими выходами (65-90%), дости-

гающими в случае 8-морфолино- или 8-пиперидино-замещённых производных до 85-90%. 

Уменьшение количества основания приводит к снижению выхода продукта. В результате 

реакции выделяется также продукт отщепления – тииран 25, который в основной среде поли-

меризуется. Из литературы известно, что 2-гидроксипиридины таутомерны пиридонам-2 

[19]. В ИК спектрах соединений 24а-з присутствуют полосы валентных колебаний амидной 

карбонильной (1640-1650 см
–1

) и нитрильной (2210-2215 см
–1

) групп, а также слабые 
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колебания группы NH в области 3110-3150 см
–1

. В спектрах ЯМР 
1
H, записанных в ДМСО-d6, 

протоны групп NH проявляются в виде широких сигналов в области 10.31-11.45 м. д.. 

Предполагаемый механизм реакции внутримолекулярного нуклеофильного замещения 

представлен на следующей схеме: 

 

Согласно данным рентгеноструктурного анализа, в кристаллическом виде соединение 

24в существует в пиридонной форме (рис. 3). Пирановое кольцо имеет конформацию "полу-

кресло", атомы С(1), С(4), С(5) и С(10) расположены в одной плоскости, а атомы О(2) и С(3) 

отклонены от плоскости соответственно на 0.3160(30) и 0.4788(30) Å. Выявлено, что морфо-

линовое кольцо также имеет конформацию "полукресло". В результате исследования 

выяснилось, что между атомами N(8)–H(8) и О(21) имеется межмолекулярная водородная 

связь, которая связывает молекулы в димерную пару (рис. 3) [223]. 

                             

Рис. 3. Монокристаллические рентгеновские структуры молекулы соединения 24в и димерной пары, 

образованной с помощью межмолекулярных водородных связей, код симметрии [i: –x, 1–y, 1–z]. 
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Осуществлено взаимодействие производных пиридин-2(1H)-онa с алкилгалогенидами, 

содержащими активные метиленовые группы, в основной среде. Несмотря на наличие амби-

дентных анионов (эндо-циклический атом азота и атом кислорода) в молекулах соединений 

24а-в,д,е,з нами выделены с высокими выходами лишь О-алкилированные продукты 27а-о. 

N-алкилированные продукты 26а-о не удалось выделить, что объясняется пассивностью 

эндо-циклического атом азота, экранированного двумя -заместителями.  

 

27а-ж: X = O, n = 1, R = CH3; 27з-м: X = CH2, n = 1, R = H; 27н,о: X = CH2, n = 0, R = H;                

R
1
 = пирролидин-1-ил (27а,б), пиперидин-1-ил (27в,г,з,и), морфолин-4-ил (27д-ж,к-о); R

2
 = CH=CH2 

(27а,в,д,з,к,н), C≡CH (27б,г,е,и,л,о), COOC2H5 (27ж,м). 

В ЯМР 
1
H спектрах соединений 27а-е,з-л,н,о сигналы протонов аллильных СН2 групп 

наблюдаются при 4.73-4.80 м.д., а пропаргильных СН2 групп – при 4.94-4.99 м.д. Для 

отнесения соединений 27а-о к О-алкилированным соединениям структуры двух из них 27д и 

27л подтверждены рентгеноструктурным анализом (рис. 4). 

                                                                                

Рис. 4. Монокристаллические рентгеновские структуры соединений 27д и 27л. 
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Взаимодействием 4-цианпиридинтионов 20б-г,е-з с этиловым эфиром или амидами хлор-

уксусной кислоты в присутствии едкого кали получены S-алкилзамещенные производные 

28а-г, 29а-д, 30а,б [225]. В ИК-спектрах последних имеются полосы поглощения NH, CN и 

C=O групп в области 3530, 2210, 1660 см
-1

, соответственно. 

 

28а-г: X = O, n = 1, R = CH3; 29a-д: X = CH2, n = 1, R = H; 30а,б: X = CH2, n = 0, R = H; R
1
 = пирро-

лидин-1-ил (29а, 30а), пиперидин-1-ил (30б), морфолин-4-ил (28б-г, 29б-д); R
2
 = OC2H5 (28-30а, 30б), 

NH-3-ClC6H4 (28б), NHCH2-2-фурил (28в), NH-2-(1,3-тиазол-2-ил) (28г), NH-2,4-ClC6H3 (29б), 

NH(CH2)2C6H5 (29в), NH-4-C2H5OC6H4 (29г), NH-2,4-CH3OC6H3 (29д). 

 

2.2. Превращения замещенных пирано[3,4-c]пиридинов, 5,6,7,8-тетрагидроизо-

хинолинов и циклопента[c]пиридинов 

Синтезированные нами замещенные конденсированные пиридины содержат удобные 

функциональные группы, которые дают возможность осуществлять дальнейшие превраще-

ния с целью получения производных новых гетероциклических систем. 

Трициклические триазолопиранопиридины мало изучены, в литературе имеются лишь две 

работы по синтезу производных 1,2,4-триазоло[4,3-а]пирано[3,2-е]пиридина, у которых вы-

явлено антигипертензивное свойство [226, 227]. Производные пирано[3,4-c][1,2,4]триазоло-

[4,3-a]пиридина и 7,8,9,10-тетрагидро[1,2,4]триазоло[3,4-a]изохинолина в литературе не из-

вестны. 

С целью продолжения исследований в этой области нами осуществлены некоторые прев-

ращения гидразинопроизводных пиридина 13а-ж, 14а-з. Так, например, взаимодействием 

последних с триэтоксиметаном получены триазоло[4,3-a]пиридины 31а-ж, 32а-з, а с сероуг-

леродом в пиридине синтезированы 3-тиоксотриазоло[4,3-a]пиридины 33а-д, алкилирова-

нием которых различными алкилгалогенидами получены соответствующие S-алкилзамещен-

ные производные 34а-м, 35а,б, 36а-л [212, 228]. 

В ИК спектрах соединений 31-36 присутствуют полосы поглощения групп NH в области 

3218-3371, групп CN в области 2202-2209 см
-1

. В спектрах ЯМР 
1
H соединений 31б-г сигна-

лы протонов CH групп наблюдаются при 8.33-8.34 м.д., а в спектрах соединений 31а,д-ж сиг-
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налы протонов тех же самых групп CH смещены в более слабое поле – 9.05-9.22 м.д.. В 

спектрах ЯМР 
13

C соединений 31б-г и 31а,д-ж сигналы групп CH фиксируются при 153.3 и 

133.9 м.д., соответственно. 

 

31а-ж: X = 0, R = CH3; 32а-з: X = CH2, R = H; Ar = C6H5 (31-33а, 34а-м), 2-CH3C6H4 (32б),               

3-CH3C6H4 (31б, 32в, 33б, 35а,б), 4-CH3C6H4 (31в, 32г, 33в, 36а-л), 2-CH3OC6H4 (31г, 32д),                   

3-CH3OC6H4 (31д, 32е, 33г), 4-CH3OC6H4 (31е, 32ж, 33д), 4-ClC6H4 (31ж, 32з); R
1
 = CONHC6H5 (34а), 

CONH-4-C2H5OC6H4 (34б, 36б), CONH-2-NO2C6H4 (34в), CO-4-ClC6H4 (34г), (CH2)3C6H5 (34д), 

CON[(CH2)3CH3]2 (34е), CON(C6H5)2 (34ж, 36л), CONH-3-CH3C6H4 (34з), CONH-4-CH3C6H4 (34и), 

CONH-3,4-ClC6H3 (34к, 36з), CO-3-NO2C6H4 (34л), CO-4-NO2C6H4 (34м, 36к), H (35а), (CO)-морфо-

лин-4-ил (35б), CH2CH(CH3)2 (36а), CONH-2,4-CH3OC6H3 (36в), CONH-4-CH3OC6H4 (36г),             

CONH-3-CH3OC6H4 (36д), 4-CH3OC6H4 (36е), 2-ClC6H4 (36ж), 4-NO2C6H4 (36и). 

 

Сигналы протонов групп NH в спектрах ЯМР 
1
H соединений 31 наблюдаются при 9.34-

9.90 м.д., а в спектрах соединений 33 сигналы протонов групп NH в положении 5 и 2 смеще-

ны в более слабое поле – 12.60-12.69 и 14.64-14.68 м.д., соответственно. Структуры конден-

сированных триазолов подтверждены также рентгеноструктурным анализом (рис. 5). 

 

Рис. 5.  Строение молекулы 32д. Эллипсоиды анизотропных тепловых колебаний изображены с 50% 

вероятностью. 



49 

 

8-Гидразинопирано[3,4-c]пиридины 13а-з и 1-гидразино-5,6,7,8-тетрагидроизохинолины 

14а-ж введены во взаимодействие также с ацетилацетоном с образованием 8-пиразолилпира-

но[3,4-c]пиридинов 37а-з и 1-пиразолил-5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов 38а-ж [212]. 

 

 

37а-ж: X = 0, R = CH3; 38а-з: X = CH2, R = H; Ar = C6H5 (37а, 38а), 2-CH3C6H4 (38б), 3-CH3C6H4 

(37б, 38в), 4-CH3C6H4 (37в, 38г), 2-CH3OC6H4 (37г, 38д), 3-CH3OC6H4 (37д, 38е), 4-CH3OC6H4 (37е, 

38ж), 4-ClC6H4 (37ж, 38з). 

 

Структуры соединений 37а-ж, 38а-з подтверждены ИК спектроскопией, спектроскопией 

ЯМР 
1
H и 

13
C, а также рентгеноструктурным анализом (рис. 6). 

Исследование РСА строения молекулы соединения 37ж показало, что его молекула сос-

тоит из пиранопиридинового бицикла, к положениям 6 (атом C-7) и 8 (атом C-9) которого 

присоединены N-арильный и пиразольный циклы, соответственно. Согласно конформацион-

ным расчетам у N-арильного, пиразольнoго и пиридиновoго циклов почти плоская конфор-

мация. У дигидропиранового цикла конформация “полукресло”, атомы C-1, C-4, C-5 и C-10 

расположены в плоскости, а анализ упаковки молекул в кристаллической решетке показал, 

что молекулы соединяются в димеры межмолекулярными водородными связями (рис. 6).  

 

         

Рис. 6. Монокристаллические рентгеновские структуры молекулы соединения 37ж и димерной пары, 

образованной с помощью межмолекулярных водородных связей, код симметрии [i: –x, 1–y, 1–z]. 
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Для синтеза производных тетразолопиридинов, конденсированных с цикогексановым и  

пирановым кольцами, гидразинопроизводные 13а-ж, 14а-з обработаны нитритом натрия в 

уксусной кислоте при 0-5˚С. Выделеннные в результате реакции вещества 39а-ж, 40а-з в 

твердом состоянии находятся в азидной форме [229].  

 

39а-ж: X = 0, R = CH3; 40а-з: X = CH2, R = H; Ar = C6H5 (39а, 40а), 2-CH3C6H4 (40б), 3-CH3C6H4 

(39б, 40в), 4-CH3C6H4 (39в, 40г), 2-CH3OC6H4 (39г, 40д), 3-CH3OC6H4 (39д, 40е), 4-CH3OC6H4 (39е, 

40ж), 4-ClC6H4 (39ж, 40з). 

 

В ИК спектрах этих соединений, снятых в вазелиновом масле, наблюдаются характерные 

для азидной группы сильные полосы поглощения в виде дуплета в области 2130-2155 см
-1

. 

Дуплетные полосы поглощения азидных групп в соединениях 39а-ж, 40а-з свидетельствуют 

о наличии в пиридиновом кольце электроноакцепторной группы [230]. Стабильность азид-

ной формы в твердом состоянии объясняется электроноакцепторным характером нитрильной 

группы в пиридиновом кольце, а также стерическим влиянием анилиновой группы в положе-

нии 3, что делает невозможным замыкание азидной группы по пиридиновому атому азота и 

образование тетразольного кольца. 

Из литературы известно, что незамещенный тетразоло[1,5-а]пиридин в твердом состоянии 

довольно устойчив и не превращается в азидопроизводное в полярных и неполярных раство-

рителях. Введение электроноакцепторных групп в циклическую систему приводит к установ-

лению равновесия в растворах между изомерными формами и увеличению азидной формы 

[231-233]. 

Для исследования азид-тетразольного равновесия соединений 39а-ж в растворах нами 

применен метод  ЯМР 
1
H спектроскопии. Суть метода основана на различном влиянии азид-

ной группы и тетразольного кольца на положение сигналов протонов в спектрах ЯМР 
1
H исс-

ледуемых соединений. Различное воздействие объясняется большей (по сравнению с азидной 

группой) электроотрицательностью тетразольного кольца. В связи с этим сигналы протонов 

тетразольного таутомера наблюдаются в более слабых полях по сравнению с сигналами про-

тонов азидных таутомеров. Долю азидной и тетразольной форм в соединениях 38а-ж опреде-

ляли по сигналам химических сдвигов протонов NH, CH2 и C(CH3)2 групп. 
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В растворах соединений 39а-ж в CDCl3, ДМСО-d6, ДМСО-d6/CCl4 (1/3) наблюдается обра-

зование изомера тетразольной формы, причем соотношение азидной и тетразольной форм за-

висит от полярности растворителя, температуры и характера заместителей. Из табл. 1 видно, 

что в неполярном растворителе CDCl3 количество тетразольной формы составляет 3-15 % и 

зависит от характера заместителя в бензольном кольце. В смеси растворителей ДМСО-d6/ 

CCl4 (1/3) соотношение изомеров не изменяется. В растворе ДМСО-d6 наблюдается увеличе-

ние количества тетразольного изомера от 22 до 48%. Сравнение влияния заместителей в бен-

зольном кольце соединений 39а-ж на азид/тетразольную таутомерию показало, что введение 

в бензольное кольцо электронодонорных групп (R = CH3, OCH3) не приводит к заметному 

изменению азид/тетразольного равновесия по сравнению с незамещенным (R= H). Однако 

введение электроноакцепторного атома хлора приводит к увеличению количества тетразоль-

ной формы, которые колеблется в зависимости от растворителя от 3 до 22 % (табл. 1). 

Таблица 1.  

Процентное содержание  азидо (А) и тетразоло (Т) изомеров соединений 39а-ж в  различных 

растворителях при 30
0
C 

 
 

Соеди-

нения 

CDCl3 ДМСО-d6/CCl4, 1/3 ДМСО-d6 

A% T% A% T% A% T% 

39а 93 7 94 6 69 31 

39б 85 15 90 10 73 27 

39в 90 10 91 9 70 30 

39г 95 5 87 13 52 48 

39д 91 9 95 5 73 27 

39е 97 3 90 10 53 47 

39ж 95 5 97 3 78 22 

 

В табл. 2 приведены химические сдвиги NH группы пиридинового кольца азидо и 

тетразольных форм соединений 39а-ж в различных растворителях. Из табл. 2 видно, что в 

CDCl3 сигналы NH групп азидо и тетразольных изомеров мало отличаются в зависимости от 

заместителя в бензольном кольце (6.84-7.84 м.д.). В смеси растворов ДМСО-d6/CCl4 (1/3) и в 

ДМСО-d6 сигналы NH группы азидного изомера выходят в области 8.68-9.32 м.д., а тетра-

зольной формы – 10.44-10.79 м.д., соответственно. 
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Таблица 2 

Химические сдвиги протона NH группы в азидо и тетразоло изомерах соединений 39а-ж 

в различных растворителях 

 
 

 

Соединения 

Азидо форма (A) / Тетразоло форма (T) 

CDCl3 ДМСО-d6/CCl4, 1/3 ДМСО-d6 

39а 6.97/6.97 8.84/10.74 9.16/10.70 

39б 6.91/6.97 8.71/10.64 9.04/10.62 

39в 7.39/7.58 8.72/10.64 9.08/10.64 

39г 6.84/6.84 8.68/10.57 9.01/10.56 

39д 6.99/6.99 8.79/10.70 9.15/10.68 

39е 7.81/7.84 7.91/10.44 8.20/10.52 

39ж 6.95/7.25 9.07/10.79 9.32/10.76 

 

В продолжение наших исследований на примере соединения 39а нами изучено влияние 

температуры на азид-тетразольное равновесие с помощью ЯМР 
1
Н спектров с использовани-

ем интеграции группы NH пиридинового кольца. Оказалось, что, с постепенным повышени-

ем температуры от 30 до 80°С количество азидной формы увеличивается, т.е., превращение 

тетразольной формы в азидную –  эндотермический процесс (табл. 3) и высокие температуры 

способствуют смещению равновесия в сторону азидной формы.  

Таблица 3  

Влияние температуры на равновесие A / T для соединения 39а в ДМСО-d6 

T(K) Соединение 39a 

(соотношение
 [a]

 A/T) 

K ∆G 

303 69:31 2.23 -0.48 

313 72:28 2.57 -0.58 

323 75:25 3.00 -0.70 

333 78:22 3.55 -0.84 

343 80.5:19.5 4.13 -0.97 

353 83:17 4.88 -1.12 
[a] K = A/T 

Определение термодинамических параметров равновесия тетразольной (Т) и азидо (A) 

форм соединения 39а было выполнено с помощью  ЯМР 
1
H спектроскопии. Построив график 

зависимости ln(K) = f(10
3
/T) [234] нами рассчитан tgα (рис. 7).  
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Рис. 7. Графическое изображение зависимости ln(K) = f(10
3
/T). 

 

Из уравнения tgα = ∆H/R определяли ∆H, а затем по формуле LnK = -∆H/(RT
-1

) + ∆S/R; R = 

1.986 кал·моль
-1

·K
-1 

определяли ∆S. Термодинамические параметры ∆H и ∆S составили 3,3 

ккал·моль
-1

 и 13.5 кал/(моль·K), соответственно. ΔG вычисляли по уравнению ΔG = ∆H-T∆S. 

При 303° К было обнаружено, что ΔG = -0.48 ккал·моль
-1

. При повышении температуры  

замечено уменьшение  ΔG по линейной регрессии (табл. 3). 

В отличие от соединений 39а-ж в 
1
H ЯМР спектрах 5,6,7,8-тетрагидроизохинолинов 40а-з, 

снятых в CDCl3, наблюдается присутствие только азидной формы. В других растворителях – 

ДМСО-d6 и ДМСО-d6/CCl4 (1/3), устанавливается азид/тетразольное равновесие. 

С целью синтеза производных фуро[2,3-b]пиридина 41а,б осуществлена циклизация ацет-

оксипроизводных 27ж,м по реакции Торпа-Циглера в основной среде.  

 

41а: X = O, R = CH3; 41б: X = CH2, R = H. 

В ИК спектрах соединений 41а,б присутствуют полосы поглощения групп NH2 в области 

3340-3460, групп CO в области 1745 и 1750 см
-1

.   

Внутримолекулярной циклизацей S-алкилзамещенных производных пиридина 28а-г, 29а-

д, 30а,б в этанольном растворе этилата натрия были синтезированы соответствующие амино-

производные тиенопиридинов 42а,б, 43а-в, 44а-д, 45а-в. Последние получены также в одну 

стадию, без выделения промежуточных тиоалкильных производных, взаимодействием пири-

динтионов 20б-г,е-з с амидами или с этиловым эфиром хлоруксусной кислоты в присутствии 

этилата натрия [225, 235, 236].  
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42а,б, 43а-в: X = O, n = 1, R = CH3; 44a-д: X = CH2, n = 1, R = H; 45а-в: X = CH2, n = 0, R = H;       

R
1
 = пирролидин-1-ил (44а, 45а), пиперидин-1-ил (42а,б, 45б,в), морфолин-4-ил (43а-в, 44в-д);         

R
2
 = OC2H5 (42а, 44а, 45а,б), NH2 (42б, 45в), NH-3-ClC6H4 (43а), NHCH2-2-фурил (43б),                    

NH-2-(1,3-тиазол-2-ил) (43в), NH-2,4-ClC6H3 (44б), NH(CH2)2C6H5 (44в), NH-4-C2H5OC6H4 (44г),                       

NH-2,4-CH3OC6H3 (44д). 

В ИК-спектрах соединений 42-45 имеются полосы поглощения в области 3200-3510 см
-1

,
 

характерные для групп NH2 и NH и отсутствуют полосы поглощения цианогрупп. В спектрах 

ЯМР 
1
H сигналы протонов NH2 и NH групп выходят в области 5.19-6.94 и 7.01-12.14 м.д., 

соответственно. 

На основе конденсированных производных пиридинона, содержащих амино- и нитриль-

ные группы, разработан метод синтеза новых конденсированных систем – производных пи-

ридо[2,3-d]пиримидина. Взаимодействием 2-N-замещенных пиридин-1-онов 18а-з, 19а-з с 

формамидом синтезированы производные 1-амино-пирано[4',3':4,5]пиридо[2,3-d]пиримидина 

46а-з и 1-амино-7,8,9,10-тетрагидропиримидо[4,5-c]изохинолина 47а-з. 

 

46а-з: X = 0, R = CH3; 47а-з: X = CH2, R = H; Ar = C6H5 (46а,47а), 2-CH3C6H4 (46б,47б), 3-CH3C6H4 

(46в,47в), 4-CH3C6H4 (46г,47г), 2-CH3OC6H4 (46д,47д), 3-CH3OC6H4 (46е,47е), 4-CH3OC6H4 (46ж,47ж), 

4-ClC6H4 (46з,47з). 

 



55 

 

2.3. Синтез тетра- и пентациклических конденсированных систем на основе 

замещенных 3-аминотиено[2,3-b]пиридинов  

Производные пиримидина играют важную роль во многих биологически значимых про-

цессах, а синтетические конденсированные производные пиримидина, в частности  тиено-

[3,2-d]пиримидины, структурные аналоги пуринов, также являются биологически активными 

веществами [237-239].  

Ранее были синтезированы функционально замещенные пиридо[2,3-b]тиено[3,2-d]пири-

мидины, конденсированные с пирановым, циклогексановым кольцами, у которых было 

выявлено противосудорожное и нейротропное действие [171, 185, 240, 241]. 

Учитывая вышеизложеное, нами предпринят синтез новых амино-, алкокси- и алкилсуль-

фанилпроизводных пирано[4'',3'':4',5']пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидина, а также их 

циклогексановых и циклопентановых аналогов. Так, взаимодействием тиофенов 42а, 44а, 

45а,б с формамидом в условиях реакции Ниментовского получены тетрациклические соеди-

нения – конденсированные тиено[3,2-d]пиримидины 48а-д [171, 214]. Последние синтезиро-

ваны также кипячением аминоамидов 42б, 45в с триэтиловым эфиром ортомуравьиной кис-

лоты в присутствии уксусного ангидрида [215, 242, 243]. В спектрах ЯМР 
1
H соединений 

48а-д имеется синглет NH группы при 12.38 и 12.57 м. д., а в ИК спектрах присутствуют 

полосы поглощения в области 3465-3470, 1650-1655 см
-1

, характерные для NH и CO групп, 

соответственно. Конденсацией соединений 43а-в, 44б-д с триэтиловым эфиром ортомуравьи-

ной кислоты синтезированы новые производные тиено[3,2-d]пиримидинов 49а-в, 50а-г 

[225], в ИК спектрах которых после образования пиримидинового цикла исчезают полосы 

поглощения, характерные для NH2 и NH групп. 

 

48а, 49а-в: X = O, n = 1, R = CH3; 48б,в 50а-г: X = CH2, n = 1, R = H; 48г,д: X = CH2, n = 0, R = H; 

R
1
 = пирролидин-1-ил (48б,г), пиперидин-1-ил (48а,в,д), морфолин-4-ил (49а-в, 50а-г); R

3
 = 3-ClC6H4 

(49а), CH2-2-фурил (49б), 2-(1,3-тиазол-2-ил) (49в), 2,4-ClC6H3 (50a), (CH2)2C6H5 (50б), 4-C2H5OC6H4 

(50в), 2,4-CH3OC6H3 (50г). 

В продолжение исследований по синтезу функционально замещенных тетрациклических 

тиено[3,2-d]пиримидинов изучены методы получения производных соответствующих гете-
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роциклов. Реакцией 1-амино-2-этоксикарбонилтиено[2,3-b]пиридинов 42а, 44а с бензоилизо-

тиоцианатом получены тиоуреидопроизводные 51б, 52б, которые в водно-спиртовом 

растворе KOH подвергнуты внутримолекулярной циклизации с образованием калиевых со-

лей, из водных растворов которых при подкислении соляной кислотой выделены 8-оксотие-

но[3,2-d]пиримидины 53а-в, 54а-в [244]. Однако впоследствии разработан более эффектив-

ный одностадийный метод синтеза соединений 55в взаимодействием 1-амино-2-карбамоил-

тиено[2,3-b]пиридинов с сероуглеродом. Причем, для получения соединении 54б из аминоа-

мида 42б в качестве основания использован этанольный раствор KOH, что позволило увели-

чить выходы целевых продуктов до 90–95% [245]. В результате исследований выяснилось, 

что алкилирование 8-оксо-10-тиоксо-тиено[3,2-d]пиримидинов 53а-в, 54а-в в водном 

растворе KOH и ДМФА при температуре 20-22°С протекает региоселективно с образованием 

S-алкильных производных 55а-г, 56а-г [246, 247]. Региоселективность реакции объясняется 

большей поляризуемостью атома серы по сравнению с атомами азота и кислорода [248].
  

В ИК спектрах соединений 53, 54 содержатся полосы поглощения групп NH (3365-3505 

см
–1

), CO (1668-1670 см
–1

) и C=S (1260 см
–1

), а в спектрах ЯМР 
1
H имеются синглеты групп 

NH при 9.94–11.49 и 12.43–12.76 м.д. 

 

51а,б, 53а-в, 55а-д: X = O, R = CH3; 52а,б, 54а-в, 56а-г: X = CH2, R = H; R
1
 = пирролидин-1-ил (51-

56а), пиперидин-1-ил (51-56б, 55д), морфолин-4-ил (53-56в, 55г, 56г); R
2
 = CH3 (55а,б, 56а-в), н-C4H9 

(55в), CH2CONHC6H5 (55г), CH2C6H5 (55д), CH2COC6H5 (56г).  

В спектрах ЯМР 
1
H соединений 55, 56 сигналы протонов S-метильных и S-метиленовых 

групп проявляются в области 2.60-2.62 и 3.22-4.90 м. д., соответственно, а в спектрах ЯМР 

13
C – при 13.0-13.5 (соединения 55а,б, 56а-в) и 31.1-38.5 м. д. (соединения 55в,г, 56г), что 

подтверждает образование S-алкилированных продуктов [249].
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С целью синтеза амино-, гидразино-, алкокси- и алкилсульфанилпроизводных тиенопири-

мидинов нами получены хлорпроизводные тиено[3,2-d]пиримидина 57а-ж взаимодействим  

конденсированных тиено[3,2-d]пиримидинонов 48а-д с хлорокисью фосфора в присутствии 

ДМФА. Взаимодействием последних с тиомочевиной и обработкой выделенных изотиоуро-

ниевых солей водным раствором KOH получены тиено[3,2-d]пиримидин-4(3H)-тионы 58а-г, 

которые могут существовать в тиолактамной и тиолактимной формах. В ИК спектрах соеди-

нений 58а-г отсутствуют полосы поглощения SH группы при 2550-2600 см
-1

 и присутствуют 

полосы при 1250 и 3120 см
-1

, характерные для C=S и NH групп, соответственно. В спектрах 

ЯМР 
1
Н соединений 58а-г сигналы протонов NH групп наблюдаются при 13.78, 13.84 и 13.91 

м.д. Приведенные спектральные данные свидетельствуют о том, что соединения 58 

существуют в тиолактамной форме. Однако, в процессе взаимодействия тионов 58а-г с 

алкилгалогенидами равновесие смещается в сторону тиолактимной формы и с выходами 

67.3-96.0% образуются S-алкилпроизводные 59а-м [250, 251]. Реакции проводились при 

комнатной температуре в водно-этанольном растворе KOH.  

 

57а,б, 58а,б, 59а-е: X = O, n = 1, R = CH3; 57в,г, 58в, 59ж-и: X = CH2, n = 1, R = H; 57д-ж, 58г, 

59к,л: X = CH2, n = 0, R = H; R
1
 = пирролидин-1-ил (57а,в,д, 58а, 59а-в), пиперидин-1-ил (57б,г,е, 

58б,в, 59г-и), морфолин-4-ил (57ж, 58г, 59к-м); R
2
 = H (59а,г,ж,к), COOMe (59б), COOEt (59в), CO-

NH(CH2)2C6H5 (59д), CONHC6H5 (59е), CONHCH2C6H5 (59з), CO-3-NO2C6H4 (59и), 4-NO2C6H4 (59л).  

Образование S-алкильних производных 59а-м подтверждается спектрами ИК, ЯМР 
1
H и 

13
C. Несмотря на то, что в спектре ЯМР 

1
H синглетный сигнал протонов метиленовой группы 

проявляется в области 3.36-5.05 м.д. и не позволяет сделать однозначный выбор между        

S- или N-алкилированием из-за близости химических сдвигов, в то же время установлено, 

что сигнал SCH2 группы проявляется виде узкого синглета, тогда как в N-алкилированных 
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соединениях сигнал NCH2 группы обычно несколько уширен из-за квадрупольного момента 

ядра 
14

N. Спектры ЯМР 
13

C более убедительны при выборе между S- или N-производными, 

так как на примере многочисленных соединений подобного типа установлено, что сигнал 

NCH2 группы наблюдается в области 45-50 м.д., тогда как сигналы SCH2 группы обычно 

проявляются в области 30-35 м.д. [249]. На примере соединения 59л показано, что, в то 

время как протоны метиленовой группы достаточно дезэкранированы (δ 4.78м.д.), тем не ме-

нее, сигнал 
13

C наблюдается в области 31.6 м.д., что не оставляет сомнений в пользу S-алки-

лированного продукта. В ИК спектрах соединений 59 отсутствуют полосы поглощения C=S 

группы, которые присутствовали бы в случае N-алкилирования. 

Обработкой 4-хлортиено[3,2-d]пиримидинов 57а,б,г,ж алкоголятом натрия в соответст-

вующем спирте получены 4-алкоксипроизводные 60а-з, а действием аминов в 1-бутаноле–4-

аминопроизводные 61а-г, 62а-д, 63а-и, 64а-ж [250-253].  

 

60-62а-г, 62д: X = O, n = 1, R = CH3; 60д,е, 63а-и: X = CH2, n = 1, R = H; 60ж,з, 64а-е: X = CH2,       

n = 0, R = H; R
1
 = пирролидин-1-ил (60а,б, 61а-г), пиперидин-1-ил (60в-е, 62а-д, 63а-и), морфолин-4-

ил (60ж,з, 64а-е); R
2
 = CH3 (60а,в,д,ж), C2H5 (60б,г,е,з); R

3
 = H (61а,б, 62в-д, 63а-ж, 64а-г); R

4  
= 

CH(CH3)C6H5 (61а), (CH2)3N(C2H5)2  (61б), 2-фурилметил (62в), пиридин-4-илметил (62г), пиридин-2-

илметил (62д), CH2Ph (63а, 64а), (CH2)2C6H5 (63б, 64д), изо-Bu (63в), (CH2)2OH (63г), (CH2)3OCH3 

(63д), (CH2)2NH2 (63е, 64г), тетрагидро-2-фурилметил (63ж), (CH2)3CH3 (64б), (CH2)2CH(CH3)2 (64в), 

(CH2)3OH (64е); R
3
R

4 
= 1-этанолпиперазин-1-ил (61в), 1-метилпиперидин-4-ил (61г), морфолин-4-ил 

(62а), пиперидин-4-ил (62б), (CH2CH2CH3)2 (63з). 

В продолжение исследований по синтезу функционально замещенных тетрациклических 

тиено[3,2-d]пиримидинов изучены методы получения 2,4-дизамещенных в пиримидиновом 

кольце производных соответствующих гетероциклов. Кипячение S-алкильных производных 

8-оксотиено[3,2-d]пиримидинона 55а,б,д, 56а,б с хлорокисью фосфора привело к 10-алкил-

сульфанил-8-хлортиено[3,2-d]пиримидинам 65а-и. Взаимодействием последних с аминами 

получены 5,8-диаминозамещенные 10-алкилсульфанилтиено[3,2-d]пиримидины 66а,б, 67а-г, 

68а-ж, 69а,б, 70а-в, 71, 72а,б, а действием алкоголята натрия в соответствующем спирте син-

тезированы 8-алкоксипроизводные 73а-д [244-247].  
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65а-г,и, 66а,б, 67а-г, 68а-ж, 73а-в: X = O, n = 1, R = CH3; 65д-ж, 69а,б, 70а,б, 71, 73г,д: X = CH2,    

n = 1, R = H; 65з, 72a,б: X = CH2, n = 0, R = H; R
1
 = пирролидин-1-ил (65а,д, 66а,б, 69а,б, 73а,б,г), пи-

перидин-1-ил (67а-г, 70а-в), морфолин-4-ил (68а-ж, 71, 72а,б, 73в,д); R
2
 = CH3 (65а-в,д,е,з, 66а,б, 67а-

г, 68а-е, 69а,б,70а-в, 72а,б,73а,б,г), CH2C6H5 (65г,ж,и, 68ж, 71, 73в,з); R
3 
= H (66а, 67а,б, 68а-г,е, 69б, 

70а-в), C2H5 (69а); R
4 

= 3-PyCH2 (66а), (CH2)2OH (67а), н-Bu (67б), (CH2)2CH(CH3)2 (68а), 

(CH2)3N(C2H5)2 (68б), тетрагидро-2-фурилметил (68в), 2-фурилметил (68г, 69б, 70в), н-C6H13 (68е),     

н-C4H9 (69а), (CH2)3OCH3 (70а), (CH2)3N(CH3)2 (70б); R
3
R

4 
= морфолин-4-ил (66б, 67г, 72б), 

пиперидин-1-ил (67в), 4-этанолпиперазин-1-ил (68д), 4-метилпиперазин-1-ил (68ж), пирролидин-1-ил 

(71, 72а); R
5
 = CH3 (73а), C2H5 (73б-д). 

Синтез 8,10-дизамещенных производных пирано[4',3':4,5]пиридо[2,3-b]тиено[3,2-d]пири-

мидинов осуществлен на основе 2-тиометил-4-хлортиено[3,2-d]пиримидина. Взаимодействи-

ем соединения 65в с тиомочевиной был получен 10-(тиометил)-пирано[4',3':4,5]пиридо[2,3-

b]тиено[3,2-d]пиримидин-8-(9H)тион (74), а алкилирование последнего алкилгалогенидами 

привело к тиоалкильным производным 75а-д [246, 247]. 

 

75: R = (CH2)2CH3 (а), (CH2)2CH(CH3)2 (б), (CH2)3COCH3 (в), (CH2)3COOC2H5 (г), (CH2)2C6H5 (д).  

Согласно литературным данным производные триазолопиримидинов проявляют разнооб-

разное биологическое действие – противоопухолевое [254], противосудорожное [255]. Пос-
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леднее послужило предпосылкой для разработки методов синтеза пентациклических триазо-

лопиримидинов, содержащих пиридотиенопиримидиновый фрагмент. Полученные 4-хлор-

тиено[3,2-d]пиримидины 57б-е нуклеофильным замещением были превращены в соответст-

вующие гидразинопроизводные 76а-д, нагревание которых с триэтиловым эфиром ортому-

равьиной кислоты или муравьиной кислотой привело к неоднозначным результатам. В пер-

вом случае образуются производные триазоло[4,3-c]пиримидина 77а-д, а во втором – изомер-

ные им триазоло[1,5-c]пиримидины 78а-д (метод А). Изомеры 77 и 78 различаются по поло-

жению сигнала протона триазольного цикла в спектрах ЯМР 
1
H. Сигнал триазольного прото-

на соединений 77 смещен в более слабое поле (9.35 и 9.45 м.д.) относительно сигнала триа-

зольного протона соединений 78 (8.40 и 8.47 м.д.), что, вероятно, связано с экранирующим 

эффектом магнитной анизотропии пиримидинового цикла [256].  

 

76-78а: X = O, n = 1, R = CH3; 76-78б,в: X = CH2, n = 1, R = H; 76-78г,д: X = CH2, n = 0, R = H;            

R
1
 = пирролидин-1-ил (76-78б,г), пиперидин-1-ил (76-78а,в,д). 

Отметим также, что изомеры 77 имеют более высокие температуры плавления по сравне-

нию с соединениями 78. В обоих случаях предполагается первоначальное образование соеди-

нений 77, которые впоследствии под действием кислоты перегруппировываются по Димроту 

с разрывом связи C-N пиримидинового цикла и обращением триазольного кольца в соедине-

ния 78. Это предположение было подтверждено встречным синтезом: кипячением триазоло-

[4,3-c]пиримидинов 77а-д в муравьиной кислоте были получены изомеры 78а-д (метод Б). 

Перегруппировка Димрота нами осуществлена также в условиях основного катализа. Так, 

кипячением изомеров 77а-д в этаноле в присутствии каталитических количеств этилата нат-

рия были получены изомерные триазоло[1,5-c]пиримидины 78а-д (метод B) [214, 257-259]. 
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Механизм перегруппировки Димрота как в кислой, так и в основной средах, подробно 

описан в работах [260, 261]. 

В продолжение исследований по синтезу аннелированных триазолопиримидинов 

осуществлен синтез функционально замещенных триазоло[4,3-с]- и [1,5-с]пиримидинов, изу-

чена перегруппировка Димрота на этих системах в основной среде. Взаимодействием 10-тио-

алкил-8-хлоротиено[3,2-d]пиримидинов 65а-и с гидразингидратом были получены 8-гидра-

зинопроизводные 79а-з. Ранее нами было показано, что обработка гидразинопроизводных, не 

содержащих в 5-ом положении заместителей, ортомуравьиным эфиром проводит к триазо-

ло[4,3-с]пиримидинам, а муравьиной кислотой – триазоло[1,5-с]пиримидинам [261]. Однако 

оказалось, что, если в 5-ом положении имеются S-метильные или S-бензильные заместители, 

в обоих случаях получаются триазоло[4,3-с]пиримидины 80а-к. Об этом свидетельствуют 

синглеты протонов триазольной группы при 9.07-9.47 м.д., характерные для триазоло[4,3-с]-

пиримидинов. Триазоло[1,5-с]пиримидины 81а-ж, 82а-ж нами синтезированы перегрупиров-

кой Димрота в услових основного катализа. В качестве оснований нами выбраны этилат 

натрия и гидразингидрат. Взаимодействием триазоло[4,3-с]пиримидинов 80а-к с этилатом 

натрия и гидразингидратом были получены триазоло[1,5-с]пиримидины 81а-ж, 82а-ж, в ЯМР 

1
H спектрах которых синглетные сигналы CH групп триазольного кольца расположены при 

8.28-8.58 м.д..  

 

79-82а-в, 79ж, 80з,и: X = O, n = 1, R = CH3; 79-82г-е, 79з, 80к: X = CH2, n = 1, R = H,  80-82ж:             

X = CH2, n = 0, R = H; R
1
 = пирролидин-1-ил (79-82а,г), пиперидин-1-ил (79-82б,д, 79ж, 80з), 

морфолин-4-ил (79-82в,е, 79з, 80ж,и,к, 81ж, 82ж); R2
 = CH3 (79а-е, 80а-ж), CH2C6H5 (79ж,з, 80з-к). 
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В условиях реакции протекает одновременное замещение S-алкильних групп этокси- и 

гидразиногруппами, соответственно [262]. Механизм перегруппировки Димрота описан в 

работе [261], однако в данном случае уходящими группами являются не остатки оснований, а 

S-алкильные группы. 

2.4. Строение и биологическая активность синтезированных соединений 

Синтезированные соединения были подвергнуты биологическим исследованиям в лабора-

ториях “Психофармакологии и патогистологии” и “Токсикологии и химиотерапии” ИТОХ 

НТЦОФХ НАН РА. 

В лаборатории психофармакологии проводилось изучение нейротропной активности раз-

личных классов гетероциклических соединений по показателям, характеризующим противо-

судорожную, седативную, противотревожную активности, а также их центральное мио-

релаксантное действие. Исследование нейротропной активности этих соединений позволило 

выявить некоторые закономерности связи их строения с биологическим действием. В 

процессе изучения было установлено, что из 15-ти исследованных производных 6,8-диами-

нопирано[3,4-с]пиридинов довольно выраженным противосудорожным действием (ЭД50 – 

30-56 мг/кг) обладали соединения 15у,ф,ц,ш-я (табл. 4)  [209]. Последние исследованы на 

поведенческой модели “открытое поле”.  

Таблица 4 

 Сравнительная антикоразоловая активность соединений 15у,ф,ц,ш-я и диазепама                                                                                                                                                     

 

 

Ar 

 

R
1
 

Антагонизм  с 

коразолом* 

(ЭД50,  мг/кг) 

15у 2-CH3OC6H4 CH3 30.0(17.1÷45.6) 

15ф 3-CH3OC6H4 CH3 32.0(20.0÷51.2) 

15ц 3-CH3OC6H4 (CH2)2-морфолин-4-ил 56.0(36.0÷80.3) 

15ш 4-CH3OC6H4 CH3 33.0(24.8÷43.8) 

15э 4-CH3OC6H4 (CH2)2ОCH3 50.5(30.0÷72.5) 

15ю 4-CH3OC6H4 (CH2)2N(CH3)2 43.0(25.2÷73.9) 

15я 4-CH3OC6H4 CH2-2-тетрагидрофурил 41.0(23.5÷68.0) 

Диазепам – – 0.5(0.4÷0.7) 

                *Доверительные интервалы при уровне вероятности P=0.05. 

Кроме противосудорожной у соединений 15у,ф,ц,ш-я выявлена слабая седативная актив-

ность (табл. 5). Изучение связи между строением производных 6,8-диаминопирано[3,4-с]пи-

ридинов 15е-и,л,п,р,у-ц,ш-я и их биологической активностью показало, что противосудо-

рожную активность проявляют соединения с метоксигруппой во 2-ом, 3-ем и 4-ом положе-

ниях анилинового остатка 15у,ф,ц,ш-я. Наибольшая активность обнаружена у соединений 
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15у,ф,ш, содержащих вместе с метокси группой метиламинный остаток в 8-ом положении 

пирано[3,4-c]пиридина (табл. 4, 5).  

Таблица 5 

 Действие соединений  15у,ф,ш,я и диазепама в тесте “открытое поле” 

 
 

Соединeние 

 

Ar 

 

R
1
 

 

Количество 

 (в абсолютных значениях за 5 минут)* 

горизонтальных 

перемещений 

вертикальных 

перемещений 

обследован-

ных ячеек 

Контроль к  

соединениям 

– – 22.5(19.3÷25.7) 6.5(4.8÷8.2) 4.8(4.0÷5.6) 

15у 2-CH3OC6H4 CH3 14.0(10.2÷17.8) 7.8(5.8÷9.9) 3.6(2.3÷4.9) 

15ф 3-CH3OC6H4 CH3 15.2(10.4÷18.3) 3.2(2.8÷3.6) 2.6(1.0÷4.1) 

15ш 4-CH3OC6H4 CH3 18.3(12.0÷24.6) 7.6(5.7÷9.5) 3.5(2.4÷4.6) 

15я 4-CH3OC6H4 CH2-2-тетра-

гидрофурил 

24.3(18.2÷39.9) 4.3(2.9÷5.7) 2.8(1.1÷5.4) 

Контроль к 

диазепаму 

– – 18.6(13.7÷23.5) 1.1(0.7÷1.5) 2.1(1.0÷3.2) 

Диазепам – – 33.6(29.4÷37.8) 6.4(5.4÷7.4) 5.0(3.7÷6.3) 

* Доверительные интервалы при уровне вероятности P=0.05. 

При исследовании противосудорожного действия алкоксипроизводных пирано[3,4-c]пи-

ридинов 27а-o было обнаружено, что соединения 27а,д,з,к,н обладают выраженным антико-

разоловым действием. ЭД50 у этих соединений колебалась от 50 до 80 мг/кг. По противосудо-

рожной активности соединения 27а,д,з,к,н в несколько раз превосходят активность конт-

рольного препарата – этоксуксимида (табл. 6), причем наиболее активные из них содержат 

аллиловые группы, вне зависимости от характера конденсированного с пиридином цикла. 

Таблица 6  

Сравнительная антикоразоловая активность соединений 27а,д,з,к,н и этосуксимида 

 

 

X 

 

n 

 

R 

 

R
1
 

 

R
2
 

 

Антагонизм с коразолом* 

( ЭД50, мг/кг) 

27а O 1 CH3 пирролидин-1-ил CH=CH2 55 (44 ÷ 68.75) 

27д O 1 CH3 морфолин-4-ил CH=CH2 50 (40 ÷ 62.5) 

27з CH2 1 H пиперидин-1-ил CH=CH2 58(48.3 ÷ 69.6) 

27к CH2 1 H морфолин-4-ил CH=CH2 75 (62.5 ÷ 90) 

27н CH2 0 H морфолин-4-ил CH=CH2 80 (64 ÷ 100) 

Этосуксимид – – – – – 155(117,5 ÷ 204,5) 

   *В скобках уровни вероятности при Р = 0.05 

Изучение нейротропной активности 39-и производных тетрациклических тиено[3,2-d]пи-

римидинов 60, 61, 63, 64 показало, что среди производных, содержащих пирановое кольцо, 

антикоразоловая активность наиболее выражена у соединений 60б, 61б-г, которые по актив-
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ности не уступают этосуксимиду, но, в то же время, по острой токсичности и терапевтичес-

кому индексу уступают контрольному препарату (табл. 7) [251].  

Таблица 7 

Антикоразоловая активность, миорелаксация и токсичность соединений 60б и 61б-г 

 

 

 

R 

 

 

Антагонизм с 

коразолом 

(ЭД50, мг/кг)* 

 

 

Миорелаксация 

(ТД50, мг/кг)* 

 

ЗИ 

 

Острая 

суточная 

токсичность 

(ЛД50, мг/кг)* 

 

ТИ 

60б OC2H5 130 

 (186.7-195)** 

580 (483-696)** 4.5 780 

 (578-1053)** 

6.0 

61б NH(CH2)3N(C2H5)2 72 (41.2-126)** 300 (248-363)** 4.0 370  

(208-481)** 

5.0 

61в 1-этанол-

пиперазин-4-ил 

160 (128-200)** 480 (384-600)** 3.0 750  

(564-998)** 

4.7 

61г 1-метил-

пиперидин-4-ил 

120 (92-156)** 475 (380-594)** 4.0 620  

(496-775)** 

5.0 

Этосуксимид - 155  

(117-204.5)** 

520  

(412.6-655.2)** 

3.4 1325  

(1200-1460)** 

8.5 

*P = 0.05, ** статистически значимые различия 

Соединения 63в-и, 64б-е, содержащие циклогексановое и циклопентановое кольца, изуча-

лись по показателям, характеризующим антиконвульсивную, седативную, противотревож-

ную активность. При исследовании противосудорожного действия было обнаружено, что все 

производные в дозе 50 мг/кг обладают в той или иной степени антикоразоловой актив-

ностью. Однако наиболее выраженная активность наблюдалась у 63в,д,ж-и и 64в,е. Так, у 

63в и 63д противосудорожный эффект наблюдается уже в дозе 16 мг/кг, а у 63и – в дозе 21 

мг/кг. Седативное, активирующее и противотревожное действие отобранных наиболее актив-

ных соединений 63в,д,ж-и и 64в,е изучали у крыс в тесте “открытое поле” при исследовании 

двигательной и ориентировочно-исследовательской активности. В поведенческих опытах с 

“открытым полем” среди исследуемых веществ соединения 63д,ж-и оказывают антитревож-

ное и активирующее действие (табл. 8) [253]. Анализируя полученные результаты можно от-

метить, что производные циклопента[4',5']пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 64в,е в 

основном не меняли поведение животных, а соединения класса пиримидо[4',5':4,5]тиено[2,3-

c]изохинолинов 63д,ж-и выраженно ослабляли характер поведения и вызывали седативный 

эффект. Полученные данные позволяют предположить принадлежность новых соединений к 

потенциально гипноседативным, а не активирующим транквилизаторам. 
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Таблица 8  

Сравнительная антикоразоловая и исследовательская активность соединений 63в,д,ж-и, 

64в,е и диазепама 

 

 

Антагонизм 

с коразолом 

(ЭД50, мг/кг) 

Количество 

 (в абсолютных значениях за 5 мин) 

горизонталь-

ных 

перемещений 

вертикаль-

ных  пере-

мещений 

обнюхи-

ваний 

ячеек № R 

Контроль к 

соединениям 

_ 

 

_ 

 

27.8  

(12.3÷ 29.3)* 

7.0  

(4.2 ÷ 9.8) 

2.4  

(1.5 ÷ 3.3) 

63в NH-изо-Bu 16.0 

 (8.8 ÷28.8) 

25.0  

(16.1 ÷ 33.9) 

6.0  

(4.2 ÷ 7.8) 

_ 

63д NH(CH2)3OCH3 16.0 

 (8.8 ÷28.8) 

12.8  

(7.6 ÷ 18.3) 

1.4  

(0.9  ÷ 1.9) 

_ 

63ж NH-тетрагидро-2-

фурилметил 

26.5 

 (12.1 ÷ 58.3) 

13.6  

(27.9  ÷ 34,6) 

3.6  

(4.9  ÷ 12.7) 

_ 

 

63з N(CH2CH2CH3)2 23  

(12.2 ÷ 47.5) 

16.0 

 (13.9 ÷ 18.1) 

4.2  

(3.7 ÷ 4.7) 

1.6 

 (1.0 ÷ 2.1) 

63и 1-метилпиеразин-4-ил 21.0  

(11.6 ÷ 37.8) 

14.2  

(10.1 ÷ 18.3) 

2.6  

(1.3 ÷ 3.9) 

_ 

64в NH(CH2)2CH(CH3)2 35.0 

 (2.8 ÷56.0) 

26.3  

(16.8 ÷ 33.9) 

6.8  

(4.1 ÷8.1) 

1.5  

(1.1 ÷2.8) 

64е 

 

NH(CH2)3OH 42  

(26.2 ÷67.2) 

27.2 

 (16.0 ÷ 38.4) 

7.1 

 (4.3 ÷10.0) 

2.2  

(1.3 ÷4.4) 

Контроль, к 

диазепаму  

_ 

 

_ 

 

18.6  

(13.7 ÷ 23.5) 

1.1 

 (0.7 ÷ 1.5) 

2.1  

(1.0 ÷ 3.2) 

Диазепам _ 

 

0.5 

 (0.4 ÷ 0.7) 

33.6  

(29.4 ÷ 37.8) 

6.4 

 (5.4 ÷ 7.4) 

5.0  

(3.7 ÷ 6.3) 

*Доверительные интервалы  при  уровне вероятности  Р=0.05. 

Исследование противосудорожного действия 2,4-дизамещенных пирано[4',3':4,5]пиридо-

[2,3-b]тиено[3,2-d]пиримидинов показало, что соединения 68а-д и 75б-г вызывают у мышей 

выраженный защитный противосудорожный и прогностический антитревожный эффект 

(ЭД50 – 23-56 мг/кг) (табл. 9).  

Таблица 9 

Сравнительная  антикоразоловая  активность  соединений 68а-д, 75б-г и диазепама 

                                         

 

R 

Антагонизм с коразолом* 

( ЭД50, мг/кг) 

68а NH(CH2)2CH(CH3)2 40.0 (23.5 ÷68.0) 

68б NH(CH2)3N(C2H5)2 56.0 (36.0 ÷100.8) 

68в NH-тетрагидро-2-фурилметил 34.0 (25.3 ÷45.7) 

68г NH-2-фурилметил 40.0 (23.5 ÷68.0) 

68д 4-этанолпиперазин 56.0 (36.0 ÷100.8) 

75б S(CH2)2CH(CH3)2 56.0 (36.0 ÷100.8) 

75в S(CH2)3COCH3 40.0 (23.5 ÷68.0) 

75г S(CH2)3COOC2H5 23.0 (15.9 ÷ 33.1) 

диазепам – 0.51(0.39 ÷ 0.69) 

              *В скобках уровни вероятности  при  Р = 0.05 
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В поведенческих опытах с “открытым полем” наиболее активные соединения 68в и 75г 

проявляют седативное действие (табл. 10) [246]. 

Таблица 10  

Сравнительная антикоразоловая и исследовательская активности соединений 68в, 75г и 

диазепама 

 

Соединение 

Антагонизм с 

коразолом 

(ЭД50 мг/кг) 

Количество (в абсолютных.значениях за 5 мин) * 

горизонтальных 

перемещений 

вертикальных 

перемещений 

обследованных 

ячеек 

Контроль, к 

соединениям 
- 43.2 (15÷ 71.4) 8.3 (3.25÷ 13.4) 2.7 (1.5÷3.9) 

68в 34.0 (25.3 ÷45.7) 20.2 (17.7÷32.7) 4.0 (3.1÷4.9) - 

75г 23.0 (15.9 ÷33.1) 29.8 (9.3÷50.3) 7.0 (0.6÷ 13.4) - 

Контроль, к 

диазепаму 
- 18.6 (13.7÷ 23.5) 1.1 (0.7  ÷ 1.5) 2.1 (1.0 ÷ 3.2) 

Диазепам 0.5 (0.4 ÷ 0.7) 33.6 (29.4 ÷37.8) 6.4 (5.4 ÷ 7.4) 5.0 (3.7 ÷ 6.3) 

* Доверительные интервалы  при  уровне вероятности  Р = 0.05 

Изучение связи между строением тетрациклических тиено[3,2-d]пиримидинов 60, 61, 63, 

64, 68, 75 и их биологической активностью позволило констатировать, что соединения, со-

держащие пирановое кольцо, уступают по активности их аналогам с циклогексановым и цик-

лопентановым кольцами. В то же время, соединения с SCH3 группой во втором положении 

пиримидинового кольца менее активны по сравнению с их незамещенными аналогами. 

Изучение нейротропной активности триазоло[4,3-с(1,5-с)]пиримидинов 80-82 показало, 

что соединения 80а,б,г-к, 81д,е и 82в,д,ж в дозе 50 мг/кг предупреждали судороги у 20-40% 

животных, а соединения 80в, 81а-г,ж и 82а,б,г,е обладали выраженным потивосудорожным 

действием (ЭД50 – 30-56 мг/кг (табл. 11).  

Таблица 11 

Сравнительная  антикоразоловая  активность триазоло[4,3-с]-, [1,5-с]пиримидинов 

 

 

Антагонизм с 

коразолом* 

( ЭД50, мг/кг) 
№ X n R R

1
 

80в O 1 CH3 морфолин-4-ил 55.0 (39.2 ÷ 77.0) 

81а O 1 CH3 пирролидин-1-ил 56.0 (43 ÷ 72.8) 

81б O 1 CH3 пиперидин-1-ил 38.0 (29.2 ÷ 49.4) 

81в O 1 CH3 морфолин-4-ил 35.0 (28.0 ÷ 43.75) 

81г CH2 1 H пирролидин-1-ил 40.0 (26.7 ÷ 60.0) 

81ж CH2 0 H морфолин-4-ил 50.0 (39.0 ÷ 64.0) 

82а O 1 CH3 пирролидин-1-ил 44.3 (35.44 ÷ 55.38) 

82б O 1 CH3 пиперидин-1-ил 34.0 (27.86 ÷ 41.48) 

82г CH2 1 H пирролидин-1-ил 53.0 (36.6 ÷ 76.85) 

82е CH2 1 H морфолин-4-ил 30.0 ( 21.4 ÷ 42.0) 

Диазепам – – – – 0.51 (0.39 ÷ 0.69) 
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Следует отметить, что производные триазоло[4,3-с]пиримидинов 80 по противосудорож-

ной активности уступают соответствующим триазоло[1,5-с]пиримидинам 81, 82. Кроме того, 

в поведенческой модели “открытое поле” производные триазоло[1,5-с]пиримидинов 81в,г и 

82б,е проявляют анксиолитическое действие (табл. 12) [262].      

Таблица 12 

Исследовательская  активность  соединений 81в,г, 82б,е и диазепама на модели “открытое 

поле” 

 

Соединение 

 

X 

 

n 

 

R 

 

R
1
 

Количество (в абсолютных.значениях за 5 мин) *  

горизонтальных 

перемещений 

вертикальных 

перемещений 

обследован-

ных ячеек 

Контроль - 

эмульгатор 
– – – – 22.8 ± 3.1 5.4 ± 1.9 1.8 ± 0.3 

81в O 1 CH3 морфолин-4-ил 20.8 ± 4.7 4.2 ± 1.2 3.2 ± 0.8 

81г CH2 1 H пирролидин-1-ил 14.4 ± 4.5 5.0 ± 2.2 3.5 ± 1.1 

82б O 1 CH3 пиперидин-1-ил 22.5 ± 4.5 5.1 ± 2.1 4.0 ± 2.1 

82е CH2 1 H морфолин-4-ил 26.8 ± 4.9 5.6 ± 1.5 3.8 ± 1.2 

Диазепам – – – – 33.6 ± 3.2 8.3 ± 1.1 5.0 ± 1.3 

Доверительные интервалы при уровне вероятности * P ≤ 0.05 

Изучение антимикробного действия синтезированных соединений в лаборатории токсико-

логии и химиотерапии показало, что диаминопроизводные пирано[3,4-с]пиридина 15 прояв-

ляют антимикробную активность с ингибированием зоны между 10-20 мм [208] (табл. 13). 

Причем, соединения 15с,т, содержащие в 6-ом положении 2-метоксифенильную группу, 

оказывают выраженную антимикробную активность на Staphylococcus aureus 209p. 

Таблица 13  

Антимикробная активность диаминопроизводных пирано[3,4-с]пиридинов 15 

 
 

Ar R
1
 

Диаметр зон ингибирования роста (мм) 

Staphylococcus 

aureus 
Sh. 

dysenteriae 

flexneri 6858 

E. coli 

0-55 
209p 1 

15а C6H5 CH3 11 10 11 15 

15б C6H5 (CH2)2N(CH3)2 12 10 14 12 

15в C6H5 CH2-2-фурил 14 13 12 13 

15г C6H5 (CH2)2ОCH3 13 12 14 17 

15д C6H5 (CH2)3-морфолин-4-ил 15 12 14 14 

15к 3-CH3C6H4 CH3 12 18 11 13 

15м 4-CH3C6H4 CH3 14 11 15 18 

15н 4-CH3C6H4 C4H9 14 12 16 15 

15о 4-CH3C6H4 CH2C6H5 10 14 11 14 

15с 2-CH3OC6H4 (CH2)2ОCH3 18 13 15 14 

15т 2-CH3OC6H4 (CH2)2-морфолин-4-ил 20 14 12 12 

15ч 4-CH3OC6H4 (CH2)2-морфолин-4-ил 12 14 15 14 

5 НОК – – 23 23 25 26 
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Исследование антимикробной активности N-аминопроизводных конденсированных пири-

динов 22а-и показало, что испытуемые вещества проявляют выраженную бактериостатичес-

кую активность в отношении грамположительных и грамотрицательных тест-культур, подав-

ляя рост микроорганизмов в зоне диаметром 14-25 мм (табл. 14) [216]. Однако имеются неко-

торые различия в активности. Так, соединения, содержащие в структуре морфолиновое 22в, 

22ж или пирролидиновое кольцо 22а, 22д, обладают умеренной активностью (d = 14-20 мм), 

а 22и, содержащее морфолиновое и циклопентановое кольца, проявляет относительно высо-

кую активность (d = 15-23 мм). Соединения, содержащие в структуре пиперидин или метил-

пиперидин 22б,г,е,з, обладают высокой антибактериальной активностью, особенно в отноше-

нии стафилакокков (d = 23-25 мм), по активности в основном не уступая контрольному пре-

парату 5 НОК (d = 23-26 мм). Наиболее активные вещества изучены также методом “двук-

ратных серийных разведений”. Установлено, что минимальная подавляющая концентрация 

(МПК) соединений на стафилококке 209р составляет 250-500 мкг/мл, а на дизентерийной 

палочке – 500-1000 мкг/мл (табл. 14) [216].  

Таблица 14  

Антимикробная активность N-аминопроизводных конденсированных пиридинов 22а-и 

 

Диаметр зоны угнетения 

роста в мм 

МПК в мкг/мл 

Staphyloco

ccus 

aureus 

Sh. 

dysenter

iae 

Flexneri 

6858 

E. 

coli     

0-55 

Staphylo

coccus 

aureus 

209p 

Sh. 

dysente

riae 

flexneri 

6858 
№ X n R R

1
 209p 1 

22а O 1 CH3 пирролидин-1-ил 17 17 14 14 – – 

22б О 1 CH3 пиперидин-1-ил 25 22 18 17 500 1000 

22в О 1 CH3 морфолин-4-ил 20 14 14 14 – – 

22г О 1 CH3 4-метилпиперидино 24 21 19 18 250 500 

22д CH2 1 H пирролидин-1-ил 20 18 14 15 – – 

22е CH2 1 H пиперидин-1-ил 25 23 27 23 250 500 

22ж CH2 1 H морфолин-4-ил 19 17 20 17 – – 

22з CH2 1 H 4-метилпиперидино 25 25 26 22 250 500 

22и CH2 0 H морфолин-4-ил 23 18 16 15 500 1000 

5 НОК – – – – 23 23 25 26 31.2 62.5 

 

Исследование антимикробной активности соединений 27б,д,е,з,к,л,н,о содержащих O-ал-

лиловые(пропаргиловые) группы показало, что они проявляют активность в отношении 

использованных штаммов: диаметр зон ингибирования роста d = 10-15 мм (табл. 15). 
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Таблица 15  

Антимикробная активность алкоксипроизводных пиридинов 

 

 

 

X 

 

 

n 

 

 

R 

 

 

R
1
 

 

 

R
2
 

Диаметр зоны угнетения роста в 

мм 

Staphylococcus 

aureus 
Sh. 

dysenteriae 

flexneri 6858 

E.coli  

0-55 
209p 1 

27б O 1 CH3 пирролидин-1-ил C≡CH 12 11 14 14 

27к O 1 CH3 морфолин-4-ил CH=CH2 10 11 13 11 

27л O 1 CH3 морфолин-4-ил C≡CH 14 12 13 11 

27п CH2 1 H пиперидин-1-ил CH=CH2 14 12 12 11 

27с CH2 1 H морфолин-4-ил CH=CH2 12 11 12 11 

27т CH2 1 H морфолин-4-ил C≡CH 12 10 12 12 

27ц CH2 0 H морфолин-4-ил CH=CH2 13 12 12 11 

27ч CH2 0 H морфолин-4-ил C≡CH 15 12 12 11 

Фуразолидон – – – – – 25 24 24 24 

 

Изучение антимикробной активности новых конденсированных систем – триазоло[4,3-a]-

пиридинов 31, 32, 34-36 и пиразолопиридинов 37, 38 показало, что исследуемые триазоло-

[4,3-a]пиридины проявляют слабую активность в отношении всех использованных штаммов 

(d = 10-18 мм), а пиразолсодержащие представители 37, 38 оказывают такую же активность 

только в отношении грамотрицательных штаммов (табл. 16) [212]. Исключение составляет 

соединение 37ж, которое содержит в 4-ом положении арильного кольца атом хлора. 

Таблица  16  

Антимикробная активность триазоло[4,3-a]пиридинов, пиразолопиридинов и фуразолидона 

 

Диаметр зон ингибирования роста 

(мм) 

Staphylococc

us aureus 

Sh. 

dysenteriae 

flexneri 

6858 

E. 

coli 

0-55 
Соед. X R Ar R

1
 209p 1 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 

31а O CH3 C6H5 – 15 14 14 16 

31в O CH3 4-CH3C6H4 – 16 14 14 14 

31д O CH3 3-CH3OC6H4 – 10 10 11 10 

32е CH2 H 3-CH3OC6H4 – 11 11 12 10 

32ж CH2 H 4-CH3OC6H4 – 10 10 10 10 

32з CH2 H 4-ClC6H4 – 10 10 10 10 

34а – – C6H5 CONHC6H5 16 17 14 18 

34г – – C6H5 CO-4-ClC6H4 10 0 11 12 

34д – – C6H5 (CH2)2C6H5 10 0 10 10 

34е – – C6H5 CON(C4H9)2 0 10 10 12 

34ж – – C6H5 CON(C6H5)2 0 10 11 11 

34з – – C6H5 CONH-3-CH3C6H4 0 0 10 10 

34к – – C6H5 CONH-3,4-ClC6H3 10 0 10 10 
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Продолжение таблицы 16 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 

34л – – C6H5 CO-3-NO2C6H4 0 0 10 11 

34м – – C6H5 CO-4-NO2C6H4 10 10 10 10 

35б – – 3-CH3C6H4 (CO)-морфолин-4-ил 17 18 16 14 

36а – – 4-CH3C6H4 CH2CH(CH3)2 15 14 15 14 

36б – – 4-CH3C6H4 CONH-4-C2H5OC6H4 14 14 16 15 

36в – – 4-CH3C6H4 CONH-2,4-CH3C6H3 14 15 14 16 

36г – – 4-CH3C6H4 CONH-4-CH3OC6H4 10 10 11 11 

36д – – 4-CH3C6H4 CONH-3-CH3OC6H4 10 11 10 10 

36е – – 4-CH3C6H4 4-CH3OC6H4 10 10 11 10 

36ж – – 4-CH3C6H4 2-ClC6H4 10 10 10 10 

36и – – 4-CH3C6H4 4-NO2C6H4 0 0 10 10 

36к – – 4-CH3C6H4 CO-4-NO2C6H4 0 0 10 10 

36л – – 4-CH3C6H4 CON(C6H5)2 0 0 10 11 

37а O CH3 C6H5 – 0 0 14 15 

37б O CH3 3-CH3C6H4 – 0 0 10 10 

37в O CH3 4-CH3C6H4 – 0 0 15 15 

37г O CH3 2-CH3OC6H4 – 0 0 14 14 

37д O CH3 3-CH3OC6H4 – 0 0 14 16 

37е O CH3 4-CH3OC6H4 – 0 0 11 10 

37ж O CH3 4-ClC6H4 – 17 17 19 19 

38a CH2 H C6H5 – 0 0 10 10 

38в CH2 H 3-CH3C6H4 – 0 0 13 12 

38г CH2 H 4-CH3C6H4 – 0 0 10 10 

38д CH2 H 2-CH3OC6H4 – 0 0 13 10 

38е CH2 H 3-CH3OC6H4 – 0 0 13 10 

38ж CH2 H 4-CH3OC6H4 – 0 0 17 11 

Фуразолидон – – 25 24 24 24 

 

Исследование антимикробной активности азидопроизводных 39, 40 показало, что они про-

являют умеренную противомикробную активность в отношении всех использованных штам-

мов (d = 10-21 мм) [229] (табл. 17).  

Таблица 17 

Антимикробная активность азидопиридинов и фуразолидона 

 

Диаметр зон ингибирования роста (мм) 

Staphylococcus 

aureus 
Sh. 

dysenteriae 

flexneri 6858 

E. coli 

 0-55 
Соединение Ar 209p 1 

1 2 3 4 5 6 

39а C6H5 18 17 20 18 

39б 3-CH3C6H4 18 17 19 19 
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Продолжение таблицы 17 

1 2 3 4 5 6 

39в 4-CH3C6H4 10 10 13 14 

39г 2-CH3OC6H4 18 17 19 18 

39д 3-CH3OC6H4 10 10 12 15 

39е 4-CH3OC6H4 20 19 21 20 

39ж 4-ClC6H4 12 12 13 14 

40a C6H5 16 12 12 10 

40б 2-CH3C6H4 11 10 12 11 

40в 3-CH3C6H4 16 14 17 13 

40г 4-CH3C6H4 15 14 15 14 

40д 2-CH3OC6H4 11 10 12 13 

40е 3-CH3OC6H4 12 12 14 11 

40ж 4-CH3OC6H4 11 10 17 11 

40з 4-ClC6H4 12 12 13 10 

Фуразолидон – 25 24 24 24 

 

Нужно отметить, что соединения 40, содержащие циклогексановое кольцо, менее актив-

ны, чем соответствующие производные пирано[3,4-c]пиридинов 39. Наблюдается также уве-

личение антимикробной активности при переходе от диаминопроизводных 15 к соответству-

ющим азидопроизводным 39 (табл. 13, 17) [208, 229]. 

Изучением антимикробной активности тетрациклических тиено[3,2-d]пиримидинов 59, 

60, 62, 66-70, 73 установлено, что незамещенные во 2-ом положении пиримидинового кольца 

соединения 59, 60, 62 проявляют слабую активность или лишены антимикробной активности        

(d = 0-14 мм). Производные тиено[3,2-d]пиримидинов 66-70, 73, содержащие во 2-ом поло-

жении S-алкильные группы, более активны (d = 10-16 мм) (табл. 18) [244, 245]. 

Таблица 18 

 Антимикробная активность 5,8-диаминозамещенных и 8-алкоксипроизводных 

алкилсульфанилтиено[3,2-d]пиримидинов 

 

Диаметр зон ингибирования 

роста (мм) 

Staphyloco

ccus 

aureus 

Sh. 

dysen-

teriae 

flexneri 

6858 

E. 

coli 

0-55 

№ X 

 

R 

 

R
1
 

 

R
2
 

 

R
3
 

 

209p 1 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 

66а O CH3 пирролидин-1-ил CH3 NH-3-PyCH2 12 14 13 12 

67a O CH3 пиперидин-1-ил CH3 NH(CH2)2OH 10 10 10 10 

67б O CH3 пиперидин-1-ил CH3 NH-n-Bu 10 10 12 10 
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Продолжение таблицы 18 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 

67г O CH3 пиперидин-1-ил CH3 морфолин-4-ил 13 12 15 12 

68е O CH3 морфолин-4-ил CH3 NH-n-C6H11 13 12 13 15 

68ж O CH3 морфолин-4-ил Bn 4-метилпиперазин 10 12 13 14 

69б CH2 H пирролидин-1-ил CH3 NH-2-фурилметил 12 11 10 15 

70а CH2 H пиперидин-1-ил CH3 NH(CH2)3OCH3 16 14 15 10 

70б CH2 H пиперидин-1-ил CH3 NH(CH2)3N(CH3)2 13 12 14 10 

70в CH2 H пиперидин-1-ил CH3 NH-2-фурилметил 15 14 15 10 

73б O CH3 пирролидин-1-ил CH3 OC2H5 13 10 15 14 

73в O CH3 морфолин-4-ил Bn OC2H5 14 11 14 15 

73д CH2 H морфолин-4-ил Bn OC2H5 10 13 11 14 

Фуразолидон – – – 25 24 24 24 

 

В лаборатории токсикологии и химиотерапии изучено противоопухолевое действие 28-и 

синтезированных соединений. 

В ряду 2-N-замещенных пиридин-1-онов 19 противоопухолевую активность в отношении 

саркомы 180 проявляют соединения 19г,д,з (48.6-50.5 %). Образование пиримидинового цик-

ла (соединения 47г,д,з) приводит к уменьшению активности – 35.2-44.8 % (табл. 19). 

Таблица 19 

 Противоопухолевая активность соединений 19 и 47 

 

 

Токсичность 

мг/кг 

 

Противоопухолевая активность на 

саркоме 180 

Соединение Ar ЛД100 МПД Доля (мг/кг) Т (%) P 

19г 4-CH3C6H4 2500 1500 200 49.6 <0.05 

19д 2-OCH3C6H4 2000 1200 150 48.6 <0.05 

19з 4-ClC6H4 2500 1500 200 50.5 <0.05 

47г 4-CH3C6H4 2500 1500 200 44.8 <0.05 

47д 2-CH3OC6H4 2500 1500 150 35.2 =0.05 

47з 4-ClC6H4 2500 1500 200 42.8 =0.05 

 

Изучена противоопухолевая активность и острая токсичность триазолопиридинов 31, 32, 

34, 36. При изучении острой токсичности испытуемых соединений установлено, что они ма-

лотоксичны, их ЛД100 колеблется в пределах 2000-2250 мг/кг, а МПД – 1000-1200 мг/кг [212]. 

Химиотерапевтические опыты показали, что вещества 34к,л проявляют слабую противоопу-

холевую активность, угнетая рост саркомы 180 на 28.8-34.6% (р=0.05), a oстальные соедине-

ния практически лишены активности (табл. 20). 
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Таблица 20  

Противоопухолевая активность соединений 31в,е, 32д, 34к-м и 36а,б,д,з-к 

 

Токсичность 

мг/кг 

Противоопухолевая 

активность на саркоме 

180 

№ Ar R
1
 ЛД100 МПД доля 

(мг/кг) 

Т (%) P 

31в 4-CH3C6H4 – 2500 1500 200 25.0 – 

31е 4-OCH3C6H4 – 2000 1250 150 – >0.05 

32д 2-OCH3C6H4 – 2000 1200 150 21.2 >0.05 

34к C6H5 CONH-3,4-ClC6H3 2000 1200 200 34.6 =0.05 

34л C6H5 CO-3-NO2C6H4 >2500 – 250 28.8 >0.05 

34м C6H5 CO-4-NO2C6H4 >2500 – 250 – – 

36а 4-CH3C6H4 CH2CH(CH3)2 2000 1200 150 – – 

36б 4-CH3C6H4 CONH-4-C2H5OC6H4 >2500 – 250 19.0 >0.05 

36д 4-CH3C6H4 CONH-3-CH3OC6H4 >2500 – 250 21.2 >0.05 

36з 4-CH3C6H4 CONH-3,4-ClC6H3 2000 1200 150 – – 

36и 4-CH3C6H4 4-NO2C6H4 >2500 – 250 20.0 >0.05 

36к 4-CH3C6H4 CO-4-NO2C6H4 >2500 – 250 22.0 >0.05 

 

Из тетрациклических тиено[3,2-d]пиримидинов 59, 60, 62 наиболее высокую противоопу-

холевую активность проявляют соединения 59д, 60в, 62б-г (38.0 - 45.3 %) (табл. 21). 

Таблица 21  

Противоопухолевая активность соединений 59, 60, 62 

 

 

Токсичность 

мг/кг 

 

Противоопухолевая активность на 

саркоме 180 

№ R
2
 ЛД100 МПД Доля (мг/кг) Т (%) P 

59г SCH3 >2500 – 250 17.6 >0.05 

59д SCH2CONH(CH2)2C6H5 >2500 – 250 38.7 =0.05 

59е SCH2CONHC6H5 >2500 – 250 35.5 =0.05 

60в OCH3 >2500 – 250 40.4 =0.05 

60г OC2H5 >2500 – 250 36.2 =0.05 

62а морфолин-4-ил 2500 1750 200 28.0 >0.05 

62б пиперидин-1-ил 2500 1750 200 38.0 =0.05 

62в NH-2-фурилметил >2500 – 250 45.3 =0.05 

62г NH-пиридин-4-ил-метил >2500 – 250 39.0 =0.05 

62д пиридин-2-ил-метил >2500 – 250 24.0 >0.05 
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ЭКСПЕРИМЕНТАЛЬНАЯ ЧАСТЬ 

ИК-спектры сняты на спектрометре “Nicolet Avatar 330 FT-IR” в вазелиновом масле. 

Температуры плавления определены на микронагревательном столике Boetius. Масс-спектры 

получены на приборе ‘‘MX-1321A’’ с системой прямого ввода образца в источник ионов. 

Спектры ЯМР 
1
Н и 

13
С регистрировались на приборе “Varian Mercury - 300” с частотой  

300.08 и 75.46 МГц в ДМСО-d6, ДМСО-d6/CCl4:1/3 и CDCl3, внутренний стандарт – ТМС. 

ТСХ проведена на пластинках “Silufol UV-254”, проявитель – пары йода. 

Общая методика получения конденсированных 6-амино-2-(арилимино)тиопиран-5-

карбонитрилов 7б-з, 8б-з. Замещенный анилин (10 ммолей) добавляют при перемешивании 

к суспензии 5 ммолей соединений 3 или 4 в 10 мл абсолютного этанола. Реакционную смесь 

выдерживают при 75 °С в течение 1.5 ч, затем охлаждают до комнатной температуры и вы-

ливают в холодную воду. Получают кристаллы соединений 7, которые отфильтровывают, 

промывают водой, высушивают и перекристаллизовывают из этанола (табл. 22, 23), а также 

соединения 8 в виде масла. 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6): 

7в. 20.9; 26.0; 39.1; 60.1; 68.8; 76.3; 114.3; 115.8; 116.3; 120.0; 124.0; 129.0; 137.8; 138.5; 

149.4; 150.1; 160.3.  

7г. 20.3; 26.0; 39.1; 60.1; 68.8; 76.3; 114.4; 115.8; 119.3; 129.6; 132.3; 137.7; 147.6; 149.6; 

160.2.  

7д. 26.0; 39.1; 55.0; 60.0; 68.8; 76.4; 112.0; 114.3; 115.9; 120.4; 120.8; 124.2; 137.4; 138.9; 

149.0; 150.5; 160.9.  

7ж. 26.0; 39.1; 54.7; 60.1; 68.8; 76.2; 114.4; 115.8; 120.5; 137.5; 143.1; 149.8; 155.7; 160.2.  

7з. 26.0; 39.2; 60.0; 68.9; 76.5; 114.2; 115.6; 121.3; 128.0; 129.1; 138.7; 148.7; 150.6; 160.0.  

Общая методика получения конденсированных 2-амино-1-арил-6-тиоксо-1,6-дигид-

ропиридин-3-карбонитрилов 9б-з, 10б-з. 

а) К раствору этилата натрия, полученному из 253 мг (11 ммолей) натрия и 25 мл абсолют-

ного этанола, прибавляют 10 ммолей соответствующего соединения 7 или 8. Смесь выдержи-

вают при 50°С в течение 0.5 ч, затем охлаждают до комнатной температуры и выливают в 

холодную воду. Полученные кристаллы отфильтровывают, промывают водой, сушат и 

перекристаллизовывают из нитрометана (табл. 24, 25).  

б) К раствору 10 ммолей динитрилов 5 или 6 и 10 ммолей замещенных фенилизотиоциана-

тов в 2 мл диметилформамида добавляют по каплям при перемешивании 1 мл триэтиламина. 

Смесь выдерживают при 50 °С в течение 1 ч, затем охлаждают до комнатной температуры и 
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добавляют 4 мл метанола. Полученные кристаллы отфильтровывают, промывают водой, 

сушат и перекристаллизовывают из нитрометана (табл. 24, 25). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6): 

9в. 20.8; 25.8; 25.9; 37.4; 61.6; 68.7; 78.5; 115.1; 122.7; 124.9; 128.3; 129.7; 129.8; 137.5; 

139.7; 141.5; 153.9; 178.0. 

9г. 20.8; 26.0; 37.4; 61.6; 68.7; 78.6; 115.1; 122.7; 127.7; 130.7; 135.0; 138.5; 141.5; 154.0; 

178.2. 

9д. 25.7; 26.3; 37.4; 55.3; 61.6; 68.7; 78.2; 113.0; 115.2; 121.3; 122.4; 125.6; 129.0; 130.7; 

153.9; 177.9.  

9е. 25.8; 25.9; 37.4; 54.8; 61.6; 68.7; 78.5; 113.4; 115.1; 115.2; 119.7; 122.7; 130.6; 138.5; 

141.5; 153.9; 160.7; 177.9. 

9ж. 25.9; 26.3; 37.4; 54.9; 61.7; 68.7; 78.4; 115.2; 115.3; 122.6; 129.0; 130.0; 141.4; 154.3; 

159.5; 178.5.  

9з. 25.9; 37.4; 61.5; 68.7; 78.7; 115.1; 122.5; 129.9; 130.2; 134.2; 136.3; 141.9; 154.0; 177.9.  

10б. 16.7; 21.2; 22.3; 28.2; 28.4; 78.3; 115.5; 126.3; 127.5; 127.6; 129.0; 131.5; 134.9; 137.4; 

144.3; 152.7; 180.8.  

10в. 20.8; 21.2; 22.4; 28.2; 28.4; 78.4; 115.6; 124.8; 126.3; 128.2; 129.5; 129.7; 138.5; 139.6; 

144.2; 153.1; 181.8. 

10г. 20.8; 21.2; 22.4; 28.2; 28.5; 78.5; 115.6; 126.3; 127.5; 130.6; 136.0; 138.2; 144.3; 153.3; 

182.0.  

10д. 21.2; 22.4; 28.2; 28.5; 55.3; 78.1; 113.0; 115.8; 121.3; 126.0; 126.7; 128.9; 130.4; 144.2; 

153.2; 153.8; 181.7. 

10e. 21.2; 22.4; 28.2; 28.4; 54.8; 78.5; 113.4; 114.8; 115.6; 119.6; 126.2; 130.6; 139.5; 144.3; 

153.2; 160.7; 181.7.  

10ж. 21.2; 22.4; 28.2; 28.4; 54.8; 78.4; 115.2; 115.7; 126.2; 128.9; 131.1; 144.3; 153.6; 159.3; 

182.4.  

10з. 21.2; 22.4; 28.3; 28.4; 78.6; 115.6; 126.1; 129.8; 130.2; 133.9; 137.4; 144.8; 153.3; 181.8.  

Общая методика получения конденсированных 2-амино-3-циано-1-арил-6-метилтио-

пиридиниум-метансульфанатов 11б-ж, 12б-з. Смесь 10 ммолей соответствующего тиона 9 

или 10, 15 ммолей диметилсульфата и 20 мл толуола нагревают с обратным холодильником в 

течение 10-15 мин. После охлаждения выпавшие кристаллы соединений 11б-ж отфильтровы-

вают, промывают холодным метанолом, сушат и перекристаллизовывают из диоксана (табл. 

26, 27), а соединения 11з и 12б-з получают в виде масла. 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6): 
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11в. 18.6; 20.9; 26.1; 38.6; 59.9; 66.2; 69.8; 98.2; 111.9; 124.3; 125.6; 127.7; 130.1; 131.5; 

135.6; 140.3; 147.9; 154.4; 157.4. 

11г. 18.5; 20.9; 26.1; 38.7; 60.0; 66.2; 69.8; 98.2; 111.9; 125.6; 127.2; 131.0; 133.2; 140.7; 

148.2; 154.6; 157.4. 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 7а-11а приведены в работах 

[69, 206, 207]. 

Общая методика получения конденсированных 2-ариламино-6-гидразиноникотино-

нитрилов 13б-ж, 14б-з. Смесь 10 ммолей соединения 9а-ж или 10б-з, 10 мл ДМСО и 10 мл 

гидразин гидрата кипятят с обратным холодильником в течение 12 ч. Реакционную смесь ох-

лаждают до комнатной температуры, полученные кристаллы отфильтровывают, промывают 

водой, сушат и перекристаллизовывают из диоксана (табл. 28, 29). 

Спектр ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/ CCl4:1/3): 

13a. 25.9; 37.5; 57.8; 68.9; 78.9; 103.8; 116.8; 120.4; 121.3; 127.6; 140.0; 144.0; 155.1; 155.2.  

13б. 21.0; 25.8; 37.4; 57.7; 68.8; 78.8; 103.7; 116.7; 117.5; 120.9; 122.1; 127.5; 136.7; 139.8; 

143.9 155.0; 155.1.  

13в. 20.3; 25.8; 37.5; 57.8; 68.8; 78.5; 103.4; 116.8; 120.7; 128.1; 130.3; 137.2; 144.0; 155.1; 

155.2.  

13г. 25.8; 37.4; 54.4; 57.8; 68.8; 78.9; 103.4; 109.5; 116.5; 118.7; 120.2; 120.9; 128.8; 143.6; 

147.5; 154.8; 155.5.  

13д. 25.9; 37.5; 54.4; 57.8; 68.8; 79.0; 103.8; 105.6; 107.3; 112.5; 116.7; 128.2; 141.2; 143.9; 

155.0; 155.1;159.1.  

13е. 25.9; 37.5; 54.7; 57.8; 68.9; 77.9; 103.4; 113.0; 117.0; 122.6; 132.9; 144.0; 154.5; 155.1; 

155.6.  

13ж. 25.8; 37.4; 57.7; 68.8; 79.1; 104.1; 116.6; 121.8; 125.4; 127.4; 138.8; 144.1; 154.8; 155.1.  

14б. 17.6; 21.3; 21.4; 21.7; 27.6; 78.3; 106.0; 117.3; 122.8; 123.0; 125.4; 129.4; 129.5; 137.9; 

146.8; 155.2, 157.8.  

14в. 21.0; 21.4; 21.5; 21.7; 27.6; 79.1; 106.4; 117.2; 120.6; 121.9; 127.5; 136.8; 140.0; 147.1; 

154.5, 157.8.  

14г. 20.3; 21.4; 21.5; 21.7; 27.6; 78.7; 106.2; 117.3; 120.5; 128.2; 130.1; 137.5; 147.1; 154.7, 

157.8.  

14д. 21.3; 21.5; 21.7; 27.5; 55.4; 79.0; 106.1; 109.5; 117.0; 118.5; 120.2; 120.7; 129.1; 146.7; 

147.4; 154.2; 158.2.  

14е. 21.4; 21.5; 21.7; 27.6; 54.4; 79.3; 105.3; 106.6; 107.1; 112.2; 117.1; 128.2; 141.4; 147.1; 

154.4; 157.7; 159.2.  
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14ж. 21.4; 21.5; 21.7; 27.6; 54.6; 78.8; 106.0; 112.9; 117.2; 122.3; 132.0; 147.4; 154.4; 154.8; 

157.4.  

14з. 21.4; 21.5; 21.7; 27.6; 79.5; 106.9; 117.0; 121.5; 125.2; 127.4; 139.1; 147.3; 154.2; 157.7.  

Общая методика получения 6-ариламино-8-алкиламино-3,3-диметил-3,4-дигидро-1H-

пирано[3,4-c]пиридин-5-карбонитрилов 15б-з,л,н-т,х-ч,э-я. Смесь 5 ммолей соли пириди-

ния 11а,в-ж, 50 ммолей соответствующего амина и 20 мл метанола нагревают с обратным хо-

лодильником в течение 2 ч, затем охлаждают до комнатной температуры. Полученные крис-

таллы отфильтровывают, промывают водой, высушивают и перекристаллизовывают из эта-

нола (табл. 30, 31). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6): 

15б. 25.9; 26.0; 37.5; 57.7; 58.2; 69.1; 104.2; 120.2; 121.2; 127.6; 128.4; 129.7; 140.1; 144.2; 

153.8; 155.2.  

15в. 25.9; 35.6; 37.4; 58.3; 69.0; 78.5; 97.5; 101.3; 104.3; 117.5; 120.2; 121.3; 127.6; 139.8; 

141.5; 145.6; 154.2; 154.9; 155.6. 

15г. 25.9; 37.5; 40.4; 57.7; 58.2; 69.0; 70.5; 78.7; 104.2; 116.8; 120.1; 121.2; 127.5; 140.0; 

144.2; 153.8; 155.1.  

15д. 25.8; 37.4; 53.2; 56.5; 58.4; 65.9; 69.0; 78.4; 104.0; 116.8; 120.0; 121.1; 127.4; 140.0; 

143.9; 153.8; 155.1.  

15л. 20.9; 25.8; 37.3; 37.5; 58.2; 69.0; 79.1; 104.2; 106.0; 109.8; 116.7; 117.3; 120.8; 122.1; 

127.4; 136.6; 139.7; 140.6; 144.5; 152.8; 153.4; 155.0. 

15н. 13.5; 19.7; 20.2; 25.8; 31.1; 37.5; 40.5; 58.3; 68.9; 77.7; 103.7; 117.0; 120.1; 127.9; 129.9; 

137.4; 143.7; 153.9; 155.3.  

15о. 20.3; 25.9; 37.5; 43.7; 58.3; 69.0; 78.5; 103.8; 116.9; 120.4; 125.8; 126.5; 127.5; 1280.0; 

130.0; 137.2; 139.8; 144.3; 153.6; 155.2.  

15р. 20.2; 25.8; 37.5; 40.3; 57.8; 58.2; 69.0; 70.5; 78.3; 103.9; 116.9; 120.3; 128.0; 130.1; 137.4; 

144.2; 153.8; 155.2. 

15с. 25.8; 37.4; 40.7; 55.4; 57.8; 58.2; 68.9; 70.2; 78.7; 104.0; 109.5; 116.5; 118.1; 119.9; 120.8; 

129.0; 143.8; 147.3; 154.0; 154.7.  

15т. 25.8; 37.4; 38.1; 53.2; 55.4; 56.9; 58.2; 66.0; 69.0; 78.6; 103.8; 109.5; 116.6; 118.2; 120.0; 

120.8; 129.0; 143.8; 147.3; 154.0; 154.8.  

15ч. 25.8; 37.4; 37.6; 53.1; 54.5; 57.0; 58.2; 66.0; 69.0; 77.6; 103.3; 112.7; 117.0; 122.7; 132.9; 

144.1; 153.8; 154.5; 155.8. 

Общая методика получения 6-ариламино-3,3-диметил-8-(метиламино)-3,4-дигидро-

1H-пирано[3,4-c]пиридин-5-крбонитрилов 15а,и,к,м,у,ф,ш. Смесь 5 ммолей соли пириди-
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ния 11а-ж и 30 мл 7M метанольного раствора метиламина выдерживают при 40-50°С в тече-

ние 1 ч, затем охлаждают до комнатной температуры. Полученные кристаллы отфильтровы-

вают, промывают водой, высушивают и перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (2:1), (табл. 

30, 31). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6): 

15а. 25.8; 27.8; 37.4; 58.3; 69.0; 78.1; 104.2; 116.9; 119.7; 120.9; 127.4; 140.1; 143.6; 154.5; 

155.1.  

15к. 21.0; 25.8; 27.8; 37.4; 58.2; 68.9; 78.1; 104.1; 116.8; 116.9; 120.3; 121.7; 127.3; 136.5; 

139.9; 143.6; 154.5; 155.1.  

15м. 20.8; 25.8; 27.8; 37.4; 52.2; 69.0; 78.1; 104.3; 116.9; 119.5; 129.6; 136.5; 140.0; 143.5; 

154.5; 155.3.  

15ш. 25.8; 27.7; 37.4; 54.6; 58.3; 69.0; 77.2; 103.6; 112.8; 117.1; 121.8; 133.1; 143.6; 154.2; 

154.5; 155.5. 

Общая методика получения конденсированных 2-aмино-1-арил-6-оксо-1,6-дигидро-

пиридин-3-карбонитрилов 18б-з, 19б-з. Смесь 5 ммолей соединения 11б-ж или 12б-з, 7.5 

мл, 4N раствора едкого кали и 12 мл метанола кипятят с обратным холодильником 2.5 ч. 

После охлаждения к смеси прибавляют 15 мл воды, образовавшиеся кристаллы отфильтро-

вывают, промывают водой, высушивают и перекристаллизовывают из нитрометана (табл. 32, 

33). 

Спектр ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

18в. 20.7; 25.9; 26.0; 37.1; 58.4; 69.0; 70.3; 109.6; 116.0; 125.2; 128.8; 129.4; 129.7; 134.0; 

139.3; 143.6; 154.2; 157.9. 

18д. 25.8; 26.3; 37.1; 55.2; 58.4; 69.0; 70.1; 109.3; 112.6; 116.1; 120.8; 122.2; 129.5; 130.6; 

143.5; 154.3; 154.8; 157.5. 

18е. 25.8; 26.0; 37.1; 54.9; 58.4; 69.0; 70.3; 109.6; 113.8; 115.1; 116.0; 120.1; 130.2; 135.1; 

143.6; 154.2; 157.9; 160.4. 

18ж. 25.9; 37.1; 54.8; 58.4; 69.0; 70.2; 109.5; 114.9; 116.0; 126.3; 129.3; 143.5; 154.6; 158.1; 

159.5. 

18з. 26.0; 37.1; 58.4; 69.0; 70.4; 109.3; 116.0; 129.8; 130.2; 132.9; 134.2; 144.0; 154.3; 157.9. 

19б. 16.7; 21.5; 21.7; 22.5; 27.5; 70.2; 113.0; 116.4; 127.2; 128.2; 129.0; 131.1; 133.8; 135.9; 

146.3; 153.1; 159.7. 

19в. 20.7; 21.5; 21.7; 22.6; 27.5; 70.3; 113.0; 116.5; 125.2; 128.8; 129.3; 129.4; 129.5; 134.6; 

139.3; 146.1; 153.4; 160.3. 
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19г. 20.7; 21.5; 21.7; 22.6; 27.5; 70.3; 113.1; 116.5; 128.0; 130.2; 132.0; 138.3; 146.1; 153.5; 

160.3. 

19д. 21.5; 21.7; 22.6; 27.5; 55.2; 70.1; 112.5; 112.8; 116.7; 120.8; 122.9; 129.5; 130.4; 146.1; 

153.6; 154.8; 159.9. 

19з. 21.5; 21.7; 22.5; 27.5; 70.4; 112.8; 116.5; 129.7; 130.2; 133.5; 134.1; 146.5; 153.5; 160.2. 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 18а, 19а приведены в работе 

[211]. 

Общая методика получения конденсированных 2-метилсульфанил-8-циклоалкил-

амино-3-карбонитрилов 21а,б,г-е,з,и. К раствору 0.56 г (10 ммолей) KOH в 5 мл воды 

прибавляют 30 мл этанола и 10 ммолей 4-цианопиридинтиона 20а-е,и. Смесь перемешивают 

до образования прозрачного раствора и при перемешивании прибавляют 1.42 г (10 ммоль) 

йодистого метила. Перемешивание при 20-22 
0
C продолжают в течение 2 ч. Образовавшиеся 

кристаллы отфильтровывают, промывают водой и перекристаллизовывают из этанола (табл. 

34, 35). 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 21в,ж приведены в работах [33, 

213]. 

Общая методика получения тозилатов конденсированных 1-амино-6-циклоалкил-

амино-3-циано-2-метилсульфанилпиридиниумов 22а-и. К раствору  2.5 ммолей соедине-

ния 21а-и в 5 мл дихлорметана при перемешивании и охлаждении  при 0-5 
0
C прибавляют 

раствор 0.5 г (2.6 ммолей) O-(n-толуолсульфонил) гидроксиламина в 5 мл дихлорметана. 

Смесь перемешивают 30 мин при 0-5 
0
C и далее 30 мин при 20 

0
C. Выпавшие кристаллы 

отфильтровывают, промывают эфиром и перекристаллизовывают из этанола (табл. 36, 37). 

Общая методика получения конденсированных 2-гидроксиэтилсульфанил-6-цикло-

алкиламинопиридин-3-карбонитрилов 23а-з. К раствору 0.4 г (10 ммолей) NaOH в 10 мл 

H2O добавляют раствор 10 ммолей соединения 20а-ж,и в 20 мл МеОН. Смесь перемешивают 

при 20–22 °C в течение 10 мин до образования прозрачного раствора и затем по каплям 

добавляют 0.8 г (10 ммолей) 2-хлорэтанола. Раствор перемешивают при 20–22 °C в течение 

10 ч, образовавшиеся кристаллы отфильтровывают, промывают водой и перекристаллизовы-

вают из этанола (табл. 38, 39). 

Общая методика получения конденсированных 2-оксо-6-циклоалкиламинопиридин-

3-карбонитрилов 24а-з. К раствору 10 ммолей соединения 23а-з в 50 мл EtOH добавляют 8 г 

(10 ммолей) 50% водного раствора NaOH. Смесь кипятят с обратным холодильником в тече-

ние 10 ч. После охлаждения белый осадок полимера тиирана 25 отфильтровывают, фильтрат 

разбавляют водой, промывают CHCl3 для отделения непрореагировавшего исходного соеди-
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нения 23а-з. Затем водный слой подкисляют HCl, выпавшие кристаллы продукта 24а-з от-

фильтровывают, промывают водой и перекристаллизовывают из смеси EtOH–CHCl3 (2:1), 

(табл. 40, 41). 

Полимер тиирана 25. Выход 0.5 г (83%, при получении соединения 24в), т. пл. 160–162 °C. 

Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 60 [M]
+
 (100), 59 (21), 58 (52), 45 (75), 28 (23). 

Общая методика получения конденсированных 2-алкокси-6-циклоалкиламинопири-

дин-3-карбонитрилов 27а-о. К смеси 10 ммолей пиридона 24а-в,д,е,з, растворенного в 30 мл 

ДМФА, добавляют 10 ммолей K2CO3. Смесь нагревают до 70 
о
С и при перемешивании при-

бавляют 10 ммолей соответствующего алкилирующего агента. Нагревание продолжают при 

100 
о
С в течение 1 ч. После охлаждения реакционную смесь прибавляют к 100 мл холодной 

воды. Образовавшиеся кристаллы отфильтровывают, промывают водой и перекристаллизо-

вывают из этанола (табл. 42, 43). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(CDCl3): 

27а. 25.4; 26.3; 38.8; 49.6; 60.5; 66.6; 69.5; 81.9; 107.4; 116.6; 117.3; 133.2; 148.5; 155.7; 

161.9.  

27б. 25.8; 26.7; 39.2; 50.0; 53.8; 60.9; 69.9; 74.4; 74.5; 79.5; 82.5; 108.4; 116.6; 149.2; 155.9; 

161.3.  

27в. 24.5; 25.9; 26.8; 38.7; 50.1; 59.9; 66.8; 70.2; 85.7; 112.1; 115.8; 117.5; 133.0; 149.9; 159.1; 

162.0.  

27г. 21.3; 23.5; 25.7; 26.6; 40.1; 51.0; 57.2; 62.4; 70.0; 72.4; 78.5; 80.9; 113.7; 115.3; 160.3; 

161.3; 163.1.  

27д. 26.7; 38.7; 49.4; 59.7; 66.7; 67.1; 70.2; 87.4; 112.4; 115.3; 117.8; 132.8; 150.6; 158.4; 

162.1.  

27е. 26.7; 38.8; 49.4; 53.8; 59.7; 66.7; 70.2; 74.5; 78.6; 87.3; 112.9; 115.0; 150.8; 158.1; 161.0.  

27з. 21.8; 22.8; 24.5; 25.9; 26.4; 28.3; 49.9; 66.5; 86.0; 115.5; 116.1; 117.2; 133.2; 152.5; 161.3; 

161.9.  

27и. 22.3; 23.3; 25.0; 26.4; 27.0; 28.9; 50.4; 53.8; 74.4; 74.4; 79.5; 86.6; 116.3; 116.5; 153.2; 

160.7; 162.1.  

27к. 21.8; 22.7; 26.4; 28.4; 49.2; 66.7; 87.4; 115.7; 115.8; 117.4; 133.0; 153.2; 161.0; 161.3.  

27л. 21.8; 22.7; 26.6; 28.5; 49.2; 53.6; 66.8; 74.2; 78.9; 87.5; 115.5; 116.3; 153.6; 160.3; 160.8.  

27н. 25.1; 32.4; 32.6; 46.9; 66.8; 67.1; 81.4; 115.8; 116.3; 117.3; 133.0; 156.0; 162.0; 162.5.  

27о. 25.5; 32.8; 33.1; 47.4; 54.3; 67.2; 74.5; 74.6; 79.3; 82.1; 116.3; 116.7; 156.2; 161.4; 163.2.  

Общая методика получения конденсированных 2-алкилсульфанил-3-циано-6-цикло-

алкиламинопиридинов 28а-г, 29а-д, 30а,б. К раствору 3 ммолей соединения 20б-г,е,ж-и в 
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10 мл ДМФА при перемешивании прибавляют 2 мл водного раствора 0.2 г KOH (3.5 ммоля) и 

3.5 ммоля соответствующего хлорпроизводного. Реакционную смесь перемешивают в тече-

ние 2 ч при комнатной температуре и прибавляют к 50 мл ледяной воды. Выпавшие кристал-

лы отфильтровывают, промывают водой, сушат и перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 

(1:1), (табл. 44, 45). 

Общая методика получения конденсированных 5-ариламино[1,2,4]триазоло[4,3-a]пи-

ридин-6-карбонитрилов 31а-ж, 32а-з. Смесь 5 ммолей соединения 13а-ж или 14а-з и 40 мл 

триэтоксиметана нагревают в течение 8 ч с обратным холодильником. После охлаждения 

полученные кристаллы отфильтровывают, промывают этанолом, сушат и перекристаллизо-

вывают из смеси EtOH–CHCl3 (1:1), (табл. 46, 47). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

31a. 25.9; 36.6; 57.9; 69.8; 83.1; 112.0; 113.5; 121.6; 124.3; 128.6; 131.7; 133.9; 138.1; 140.6; 

145.7.  

31б. 20.1; 25.9; 36.9; 57.8; 69.8; 80.2; 110.7; 113.2; 121.1; 124.5; 126.1; 128.0; 135.9; 136.9; 

137.5; 143.0; 147.7; 153.3.  

31в. 20.6; 25.9; 36.9; 57.8; 69.8; 79.5; 110.3; 113.2; 124.5; 128.8; 134.3; 134.8; 136.0; 143.3; 

147.6; 153.3.  

31г. 25.9; 36.9; 54.9; 57.9; 69.8; 78.6; 109.6; 111.0; 113.2; 119.8; 124.2; 127.5; 128.0; 135.8; 

142.9; 147.4; 153.3; 154.4.  

31д. 25.9; 36.6; 54.7; 57.9; 69.8; 83.8; 107.3; 109.8; 112.3; 113.4; 113.6; 129.3; 131.7; 133.9; 

139.3; 140.4; 145.7; 159.8. 

31е. 25.9; 36.6; 54.8; 57.9; 69.8; 79.2; 110.0; 113.6; 113.9; 125.7; 130.0; 132.2; 133.9; 142.1; 

145.7; 157.5.  

31ж. 25.9; 36.6; 57.9; 69.8; 83.7; 112.6; 113.6; 122.7; 128.6; 128.7; 131.7; 133.9; 137.1; 140.3; 

145.7.  

32а. 20.9; 21.7; 22.9; 26.8; 85.4; 114.0; 115.8; 120.4; 123.5; 128.7; 134.0; 134.3; 138.8; 139.4; 

148.6. 

32б. 17.5; 21.0; 21.8; 22.9; 27.2; 78.3; 112.7; 113.1; 125.8; 127.3; 127.6; 130.0; 135.3; 135.7; 

139.0; 143.1; 150.5; 153.1. 

32г. 20.5; 21.0; 21.8; 23.0; 27.2; 80.6; 113.6; 113.7; 123.8; 128.7; 134.2; 134.8; 138.8; 142.4; 

150.7; 153.1. 

32д. 20.9; 21.8; 22.8; 26.8; 55.1; 81.1; 111.4; 113.3; 113.9; 120.2; 125.1; 126.0; 126.8; 133.6; 

134.6; 140.5; 148.4; 153.2. 
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32е. 20.8; 21.7; 22.9; 26.8; 54.6; 86.1; 106.1; 109.0; 112.2; 114.0; 116.1; 129.4; 134.0; 134.3; 

139.1; 140.0; 148.6; 159.8. 

32ж. 20.9; 21.8; 22.7; 26.8; 54.8; 81.0; 113.5; 113.9; 114.1; 124.7; 130.7; 133.6; 134.8; 140.9; 

148.5; 156.9. 

32з. 20.8; 21.7; 22.9; 26.8; 85.9; 114.0; 116.2; 121.5; 127.8; 128.6; 134.0; 134.3; 137.8; 139.1; 

148.6. 

Общая методика получения 8,8-диметил-5-ариламино-3-тиоксо-2,3,7,10-тетрагидро-

8H-пирано[3,4-c][1,2,4]триазоло[4,3-a]пиридин-6-карбонитрилов 33а-д. Смесь 5 ммолей 

соединения 13а-в,д,е, 10 мл сероуглерода и 20 мл пиридина нагревают в течение 15 ч с обрат-

ным холодильником. Растворитель удаляют при пониженном давлении. Неочищенный про-

дукт растворяют в водно-этанольном растворе гидроксида калия, полученного из 0.28 г (5 

ммолей) KOH, 10 мл воды и 30 мл этанола. Затем раствор подкисляют 10 %-ной соляной кис-

лотой, выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают водой и перекристаллизовывают 

из EtOH–CHCl3, (1:1), (табл. 48, 49). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

33a. 25.8; 36.5; 57.0; 69.7; 76.4; 108.9; 113.2; 124.4; 126.3; 128.6; 135.6; 144.2; 148.0; 160.0.  

33б. 20.8; 25.8; 36.5; 57.0; 69.7; 76.2; 108.7; 113.2; 121.5; 124.9; 127.1; 128.3; 135.4; 135.7; 

138.1; 144.2; 148.0; 160.0.  

33в. 20.6; 25.8; 36.5; 57.0; 69.7; 75.8; 108.5; 113.2; 124.7; 129.2; 132.9; 135.8; 135.9; 144.2; 

148.3; 160.0.  

33г. 25.8; 36.5; 54.7; 57.0; 69.7; 76.7; 108.9; 110.2; 112.3; 113.2; 116.5; 129.2; 135.7; 136.7; 

144.2; 147.9; 159.6; 160.0.  

33д. 25.8; 36.5; 54.8; 56.9; 69.7; 75.0; 107.9; 113.2; 113.9; 127.1; 128.1; 135.9; 144.2; 149.1; 

158.3; 160.0.   

Общая методика получения конденсированных 5-ариламино-3-алкилсульфанил-

[1,2,4]триазоло[4,3-a]пиридин-6-карбонитрилов 34а-м, 35а,б, 36а-л. Соединения 33а-д (2 

ммоля) добавляют к водно-этанольному раствору KOH, полученному из 112 мг (2 ммоля) 

едкого кали в 2 мл воды и в 12 мл этанола. После полного растворения при охлаждении 

добавляют 2 ммоля соответствующего алкилгалогенида. Реакционную смесь перемешивают 

при комнатной температуре в течение 12 ч. Полученные кристаллы отфильтровывают, про-

мывают водой, сушат и перекристаллизовывают из смеси EtOH–CHCl3 (2:1), (табл. 48, 49). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

34a. 25.8; 36.3; 39.2; 57.7; 69.8; 92.6; 113.0; 116.4; 117.3; 118.9; 121.7; 122.9; 128.0; 128.7; 

131.7; 138.4; 141.2; 141.3; 142.4; 148.4; 165.3.  
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34б. 14.4; 25.9; 36.3; 39.3; 57.7; 62.6; 69.8; 92.2; 113.0; 113.7; 116.2; 117.4; 120.4; 121.8; 

128.7; 131.3; 131.8; 141.1; 141.3; 142.3; 148.4; 154.5; 164.8.  

35а. 15.2; 21.0; 26.0; 36.3; 57.8; 69.8; 95.2; 113.0; 113.1; 116.5; 117.9; 121.8; 128.6; 130.6; 

138.1; 140.8; 142.6; 144.4; 148.4.  

35б. 21.0; 25.9; 36.4; 42.1; 45.5; 57.7; 65.7; 69.8; 90.6; 113.1; 115.0; 115.3; 118.4; 123.0; 128.5; 

132.1; 138.0; 140.5; 141.5; 141.8; 148.3; 165.9.  

36а. 20.2; 21.7; 25.9; 26.7; 31.9; 36.3; 37.2; 57.8; 69.8; 92.7; 113.2; 116.7; 117.1; 129.2; 130.5; 

130.9; 139.5; 141.5; 143.0; 148.2.  

36б. 14.4; 20.3; 25.9; 36.4; 39.8; 57.7; 62.6; 69.8; 90.1; 113.1; 113.7; 115.1; 118.4; 120.3; 129.2; 

131.3; 132.1; 131.4; 138.1; 141.9; 148.4; 154.5; 164.9.  

36в. 20.3; 25.9; 38.8; 39.8; 54.7; 55.1; 57.8; 69.8; 91.0; 98.2; 103.4; 113.0; 115.6; 118.0; 120.3; 

121.8; 129.2; 131.1; 132.0; 138.4; 141.8; 142.3; 148.5; 150.1; 156.3; 165.3.  

Общая методика получения конденсированных 2-ариламино-6-(3,5-диметил-1H-пи-

разол-1-ил)никотинонитрилов 37а-ж, 38а-з. Смесь 2 ммоля соединения 13а-ж или 14а-з, 

0.40 г пентан-2,4-диона (4 ммоля) и 15 мл абсолютного этанола нагревают в течение 10 ч с 

обратным холодильником. После охлаждения полученные кристаллы отфильтровывают, 

промывают этанолом, сушат и перекристаллизовывают из этанола (табл. 50, 51). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

37а. 12.7; 13.0; 26.2; 38.4; 59.5; 68.7; 90.7; 107.6; 114.3; 114.6; 122.2; 122.7; 127.6; 139.1; 

140.9; 148.1; 148.2; 151.3; 153.9.  

37б. 12.7; 13.0; 20.8; 26.2; 38.4; 59.4; 68.7; 90.7; 107.6; 114.2; 114.6; 119.3; 122.8; 123.6; 

127.5; 136.8; 138.9; 140.9; 148.2; 148.3; 151.2; 154.0.  

37в. 12.7; 13.0; 20.3; 26.2; 38.4; 59.4; 68.7; 90.3; 107.6; 113.8; 114.6; 122.5; 128.2; 131.9; 

136.4; 140.9; 148.1; 148.3; 151.2; 154.1.  

37г. 12.4; 13.0; 26.1; 38.3; 55.3; 59.4; 68.7; 90.9; 107.7; 110.1; 114.3; 114.5; 119.9; 121.0; 

123.3; 127.6; 140.8; 148.2; 148.3; 149.4; 150.9; 153.4.  

37д. 12.7; 13.0; 26.2; 38.4; 54.3; 59.4; 68.7; 90.9; 107.5; 107.6; 108.3; 114.1; 114.4; 114.5; 

128.2; 140.2; 140.9; 148.1; 148.2; 151.3; 153.7; 159.1.  

37е. 12.7; 13.1; 26.2; 38.5; 54.6; 59.5; 68.7; 89.7; 107.6; 113.0; 113.4; 114.7; 124.7; 131.7; 

141.0; 148.1; 148.4; 151.1; 154.6; 155.7.  

37ж. 12.7; 13.0; 26.1; 38.4; 59.4; 68.7; 91.1; 107.8; 114.5; 114.8; 123.2; 127.1; 127.5; 138.0; 

140.9; 148.1; 148.3; 151.5; 153.6.  

38а. 11.8; 13.1; 21.1; 21.8; 24.4; 28.4; 92.0; 106.3; 114.7; 118.7; 121.3; 122.3; 127.6; 139.3; 

140.0; 147.5; 150.6; 153.3; 154.3. 
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38б. 11.6; 13.0; 17.7; 21.2; 21.9; 24.5; 28.4; 90.5; 106.3; 114.9; 117.3; 124.8; 125.5; 126.1; 

129.7; 133.4; 137.4; 140.2; 147.3; 150.9; 154.0; 154.6. 

38в. 11.7; 13.1; 20.9; 21.1; 21.8; 24.5; 28.4; 92.0; 106.2; 106.3; 114.7; 118.5; 118.6; 121.9; 

123.2; 127.5; 136.8; 139.2; 139.9; 147.5; 150.7; 153.3; 154.3. 

38г. 11.8; 13.1; 20.3; 21.2; 21.8; 24.4; 28.4; 91.6; 106.2; 114.8; 118.3; 121.7; 128.2; 131.4; 

136.6; 139.9; 147.5; 150.7; 153.5; 154.2. 

38д. 11.6; 13.1; 21.0; 21.7; 24.3; 28.3; 55.3; 92.1; 104.8; 106.4; 109.6; 114.4; 118.9; 119.6; 

120.0; 122.4; 128.0; 139.9; 147.7; 148.5; 150.6; 152.6; 154.0. 

38е. 11.8; 13.1; 21.1; 21.8; 24.4; 28.4; 54.3; 92.3; 106.2; 106.7; 107.9; 113.2; 114.6; 118.9; 

128.2; 139.9; 140.5; 147.6; 150.6; 153.1; 154.4; 159.1. 

38ж. 11.8; 13.0; 21.2; 21.9; 24.4; 28.3; 54.5; 91.0; 106.1; 112.9; 114.8; 117.8; 123.8; 132.0; 

140.0; 147.4; 150.7; 153.9; 154.1; 155.3. 

38з. 11.8; 13.1; 21.1; 21.7; 24.4; 28.4; 92.3; 106.3; 114.6; 119.2; 122.5; 126.5; 127.5; 138.2; 

139.9; 147.6; 150.5; 152.9; 154.5.  

Общая методика получения конденсированных 2-ариламино-6-азидоникотинонитри-

лов 39а-ж, 40а-з. К смеси 10 ммолей соединения 13а-ж или 14а-з и 50 мл ледяной уксусной 

кислоты, охлажденной до 0˚C, добавляют по каплям при перемешивании раствор 1.4 г (20 

ммолей) нитрита натрия в 10 мл воды. Реакционную смесь выдерживают при комнатной 

температуре в течение 12 ч. Полученные кристаллы отфильтровывают, промывают водой и 

перекристаллизовывают из EtOH–CH2Cl2 (1:3), (табл. 52, 53). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

39а. 25.8; 37.5; 57.4; 69.2; 88.7; 109.6; 114.5; 121.1; 122.4; 127.4; 138.8; 150.0; 150.9; 154.4.  

39б. 20.9; 25.7; 37.5; 57.3; 69.2; 88.6; 109.5; 114.5; 118.0; 121.5; 123.1; 127.3; 136.7; 138.7; 

150.0; 150.8; 154.3. 

39в. 20.3; 25.8; 37.5; 57.4; 69.3; 88.3; 109.3; 114.6; 121.2; 128.0; 131.4; 136.2; 150.0; 150.9; 

154.5.  

39г. 25.7; 37.5; 55.4; 57.3; 69.2; 88.9; 109.7; 109.8; 114.2; 119.2; 119.9; 122.5; 127.6; 148.1; 

149.7; 151.2; 153.8.  

39д. 25.7; 37.5; 54.4; 57.4; 69.2; 88.9; 106.2; 108.5; 109.7; 113.1; 114.4; 128.1; 140.0; 150.1; 

150.9; 154.2; 159.1.  

39е. 25.8; 37.4; 54.7; 57.5; 69.2; 88.9; 109.8; 114.4; 122.1; 127.8; 130.8; 137.5; 150.1; 150.9; 

154.2.  

39ж. 25.7; 37.5; 57.4; 69.2; 88.9; 110.0; 114.3; 122.4; 127.3; 130.2; 137.7; 150.2; 150.8; 154.0. 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(CDCl3): 
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40а. 21.7; 22.1; 22.9; 28.6; 88.6; 114.2; 116.2; 120.2; 123.4; 128.9; 138.8; 153.6; 154.0; 155.4. 

40б. Спектр ЯМР 
13

C
 
(CDCl3): 18.1; 21.9; 22.3; 23.0; 28.7; 88.6; 113.9; 116.2; 122.6; 124.4; 

126.6; 129.1; 130.6; 137.0; 153.4; 155.6; 155.4. 

40в. 20.9; 21.2; 21.5; 22.2; 27.8; 88.7; 112.7; 114.9; 117.6; 121.1; 122.8; 127.3; 136.7; 138.9; 

153.0; 153.6; 153.8. 

40г. 20.9; 21.8; 22.2; 23.0; 28.6; 88.4; 96.3; 113.4; 116.1; 120.5; 129.4; 133.0; 136.3; 153.5; 

154.2; 155.4. 

40д. 21.8; 22.2; 23.0; 28.6; 56.0; 89.5; 110.0; 113.8; 115.9; 119.2; 120.8; 122.5; 128.9; 148.2; 

153.5; 153.9; 155.4. 

40е. 21.8; 22.2; 23.0; 28.7; 55.4; 89.0; 105.6; 109.6; 112.3; 114.3; 116.0; 129.6; 140.1; 153.6; 

154.0; 155.3; 160.4. 

40з. 21.8; 22.2; 23.0; 28.7; 88.9; 114.6; 115.9; 121.5; 128.6; 129.0; 137.4; 153.7; 153.8; 155.4. 

Общая методика получения этиловых эфиров конденсированных 3-амино-6-морфо-

лин-4-ил-фуро[2,3-b]пиридин-2-карбоновых кислот 41а,б. К раствору этилата натрия, при-

готовленному из  0.23 г (10 ммолей) натрия и 30 мл  абсолютного этанола, прибавляют  10 

ммолей соединения 27ж,м. Смесь кипятят с обратным холодильником 0.5 ч, охлаждают, вы-

павший осадок отфильтровывают, промывают водой и сушат. Перекристаллизовывают из 

EtOH–CHCl3 (1:1), (табл. 54, 55). 

Общая методика получения производных конденсированных 3-амино-6-циклоалкил-

аминотиено[2,3-b]пиридин-2-карбоновых кислот 42а,б, 43а-в, 44а-д, 45а,б.   

а) К раствору этилата натрия, приготовленному из  0.23 г (10 ммолей) натрия и 40 мл 

абсолютного этанола, прибавляют  10 ммолей соединения 28а-г (29а-д, 30а,б). Смесь пере-

мешивают при 60 
о
С 2 ч, охлаждают, выпавший осадок отфильтровывают, промывают водой 

и сушат. Перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (1:1), (табл. 54, 55).  

б) К раствору этилата натрия, полученного из 0.46 г (20 ммолей) натрия и 50 мл абсолют-

ного этанола, прибавляют 10 ммолей соединения 20б-г,е-з. Перемешивают до растворения и 

прибавляют 10 ммолей соответствующего амида или этилового эфира хлоруксусной кисло-

ты. Реакционную смесь нагревают 2ч при 60 ºC. После охлаждения образовавшиеся кристал-

лы отфильтровывают, промывают водой, сушат и перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 

(1:3), (табл. 54, 55). 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединения 42б приведены в работе [200]. 

45а. Масс - спектр, m/z (Iотн, %): 331 (M
+
) (100), 303 (19), 302 (20), 276 (9), 261 (15), 227 (6). 

Общая методика получения конденсированных 4-амино-8-арилпиридо[2,3-d]пирими-

дин-7(8H)-онов 46а-з, 47а-з. Смесь 10 ммолей соединения 18а-з или 19а-з и 30 мл формами-
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да кипятят с обратным холодильником 4 ч. После охлаждения образовавшиеся кристаллы от-

фильтровывают, промывают водой, этанолом и перекристаллизовывают из ДМФА (табл. 56, 

57).  

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

46г. 20.7; 25.9; 37.9; 59.4; 69.1; 97.4; 122.6; 128.2; 128.8; 134.1; 136.4; 139.0; 154.8; 155.2; 

159.1; 160.4. 

46д. 25.4; 26.5; 37.8; 55.5; 59.5; 69.6; 97.3; 112.1; 120.4; 122.4; 125.8; 129.4; 129.9; 139.7; 

154.6; 156.0; 159.1; 160.6. 

46ж. 26.0; 37.8; 55.2; 59.6; 69.6; 97.4; 114.0; 122.5; 129.6; 129.9; 139.4; 155.1; 155.8; 158.5; 

159.7; 160.6. 

47б. 17.2; 20.7; 22.0; 24.2; 28.6; 97.7; 125.9; 126.1; 127.3; 128.2; 129.8; 135.1; 136.9; 142.3; 

153.7; 155.0; 160.3; 160.7. 

47в. 20.7; 22.0; 24.2; 28.6; 97.7; 125.5; 126.1; 127.7; 128.0; 129.0; 137.4; 137.5; 142.1; 154.2; 

154.8; 160.2; 161.1. 

47е. 20.8; 22.0; 24.2; 28.6; 54.6; 97.7; 112.8; 114.3; 120.7; 126.1; 128.7; 138.5; 142.1; 154.1; 

157.8; 159.5; 160.2; 161.0. 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 46а и 47а приведены в работах 

[69, 263]. 

Общая методика получения конденсированных 7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]-

тиено[3,2-d]пиримидин-4(3H)-онов 48a-д.  

а) Смесь 10 ммолей соединения 42а (44а, 45а,б) и 30 мл формамида кипятят с обратным 

холодильником 6 ч. После охлаждения образовавшиеся кристаллы отфильтровывают, про-

мывают водой, этанолом и перекристаллизовывают из ДМФА (табл. 58, 59). 

б) Смесь 5 ммолей соединения 42б или 45в, 10 мл триэтилового эфира ортомуравьиной 

кислоты и 10 мл уксусного ангидрида кипятят с обратным холодильником 5 ч. После ох-

лаждения выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают этанолом и перекристаллизо-

вывают из ДМФА (табл. 58, 59).  

48г. Масс - спектр, m/z (Iотн, %): 312 (M
+
) (62), 285 (11), 283 (100), 269 (20), 243 (32), 242 

(13). 

Общая методика получения конденсированных 3-арил-7-циклоалкиламинопиридо-

[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидин-4(3H)-онов 49а-в, 50а-г. Смесь 10 ммолей соединения 43а-

в или 44а-д, 20 мл ортоэфира муравьиной кислоты и 20 мл уксусного ангидрида кипятят с 

обратным холодильником 3 ч. Избыток растворителя отгоняют, к остатку прибавляют 20 мл 
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этанола. Образовавшиеся кристаллы отфильтровывают, промывают этанолом и сушат. Пе-

рекристаллизовывают из EtOH–ДМСО (2:1), (табл. 58, 59).  

Общая методика получения конденсированных этил 1-{[(бензоиламино)карбонотио-

ил]амино}-5-циклоалкиламинотиено[2,3-b]пиридин-2-карбоксилатов 51а,б и 52а,б. 

Смесь 10 ммолей соединения 42а или 44а, 2.0 г (12 ммолей) бензоилизотиоцианата  и 25 мл 

диоксана кипятят с обратным холодильником З ч. После охлаждения добавляют воду, выпав-

шие кристаллы отфильтровывают, промывают эфиром. Перекристаллизовывают из EtOH–

CHCl3 (1:3), (табл. 60, 61).  

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 51а и 52а приведены в работе 

[177]. 

Общая методика получения конденсированных 5-циклоалкиламино-10-тиоксо- пи-

ридо[3',2':4, 5]тиено[3,2-d]пиримидин-8(9H)-онов 53а-в и 54а-в. 

а) К смеси 1.68 г (30 ммолей) KOH и 50 мл EtOH добавляют 10 ммолей соединения 42б и 

20 мл сероуглерода. Смесь кипятят с обратным холодильником при 60-70 °С в течение 24 ч. 

Раствор охлаждают, отгоняют избыток сероуглерода и остаток подкисляют разбавленным 

раствором уксусной кислоты. Образовавшийся осадок отфильтровывают, промывают водой 

и перекристаллизовывают из ДМСО (табл. 60, 61). 

б) К раствору 0.14 г (2.5 ммоля) едкого кали в 35 мл 80% этанола, прибавляют  10 ммолей 

соединения 51а,б или 52а,б. Смесь кипятят с обратным холодильником 6 ч. После охлажде-

ния добавляют воду, подкисляют соляной кислотой до нейтральной реакции. Образо-

вавшиеся кристаллы отфильтровывают, промывают водой, этанолом и сушат. 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6): 

53а. 25.0; 26.1; 35.9; 49.5; 59.9; 68.6; 108.9; 112.5; 114.2; 140.0; 140.1; 156.0; 156.1; 160.2; 

174.6. 

53в. 26.1; 35.8; 49.5; 59.2; 66.0; 69.5; 108.4; 113.5; 118.9; 140.7; 143.3; 156.9; 157.2; 159.4; 

175.6. 

54а. 20.9; 22.0; 25.2; 26.0; 27.1; 49.8; 108.3; 113.0; 117.7; 140.3; 143.1; 156.3; 159.4; 159.5; 

174.3. 

54б. 21.7; 21.8; 24.1; 24.4; 25.5; 25.8; 50.5; 121.3; 130.8; 134.1; 134.8; 144.1; 155.4; 161.8; 

162.9; 166.3. 

54в. 21.4; 22.0; 26.2; 26.8; 49.8; 66.2; 108.3; 113.1; 118.1; 141.3; 145.1; 154.3; 157.8; 159.2; 

174.8. 

Общая методика получения конденсированных 10-алкилсульфанил-5-циклоалкила-

минопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидин-8(9H)-онов 55а-д, 56а-г. К раствору 0.28 г (5 



88 

 

ммолвй) едкого кали и 2.5 мл воды, добавляют 25 мл ДМФА и 5 ммолей соединения 53а-в 

или 54а-в. Затем по каплям добавляют раствор 5 ммолей соответствующего алкилгалогенида 

в 15 мл этанола. Смесь перемешивают в течение 5 ч при комнатной температуре. Образовав-

шиеся кристаллы отфильтровывают, перекристаллизовывают из EtOH–ДМФА (2:1), (табл. 

60, 61). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6): 

55а. 13.1; 25.1; 26.4; 37.8; 49.6; 60.1; 68.7; 114.8; 116.4; 141.4; 152.4; 152.5; 156.3; 157.6; 

158.2; 160.0.  

55б. 13.1; 23.9; 25.5; 26.9; 37.0; 50.6; 59.2; 69.5; 119.3; 119.5; 141.9; 142.8; 157.7; 159.3; 

159.8; 192.5; 193.4. 

55в. 13.5; 21.6; 26.8; 29.9; 31.1; 37.0; 49.9; 59.2; 66.1; 69.4; 115.0; 117.9; 119.4; 119.8; 142.8; 

157.8; 158.3; 158.9; 159.1. 

55г. 26.5; 36.8; 38.7; 49.8; 59.0; 66.0; 69.5; 119.1; 119.5; 119.8; 123.3; 128.7; 138.8; 138.9; 

143.1; 152.0; 157.7; 158.8; 158.9; 159.1; 164.8. 

56a. 13.0; 22.1; 25.1; 25.4; 26.0; 26.8; 49.7; 113.7; 115.4; 141.2; 151.8; 152.3; 155.6; 157.4; 

158.5; 161.0. 

56в. 13.0; 20.8; 21.9; 26.0; 26.7; 49.6; 65.7; 113.2; 115.7; 141.4; 152.1; 153.5; 156.4; 157.6; 

158.2; 160.5. 

56г. 20.9; 21.8; 25.8; 26.8; 38.5; 49.5; 65.9; 115.6; 120.4; 121.4; 127.8; 128.2; 132.8; 135.4; 

145.5; 151.7; 156.3; 157.6; 158.4; 160.9; 190.4. 

Общая методика получения конденсированных 8-хлоро-5-циклоалкиламинопиридо-

[3’,2’:4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 57а-ж. К 30 мл сухого ДМФА при перемешивании и ох-

лаждении (0-5ºC) прибавляют по каплям 9 мл хлорокиси фосфора, затем 10 ммолей соедине-

ния 48а-д. Смесь нагревают при перемешивании в течение 5 ч при температуре 60 ºC и после 

охлаждения прибавляют к 100 мл ледяной воды. Образовавшиеся кристаллы отфильтровы-

вают, промывают водой до нейтральной реакции, сушат и перекристаллизовывают из EtOH–

CHCl3 (1:1), (табл. 62, 63). 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 57а,ж приведены в работах 

[171, 264]. 

Общая методика получения конденсированных 6-циклоалкиламинопиридо[3’,2’:4,5]-

тиено[3,2-d]пиримидин-2(3H)-тионов 58а-г. Смесь 10 ммолей соединения 57а,б,г,ж, 3.8 г 

(50 ммолей) тиомочевины и 60 мл 2-пропанола кипятят с обратным холодильником 6 ч. Пос-

ле охлаждения выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают этанолом и сушат. 

Полученную изотиурониевую соль разлагают раствором 2.8 г (50 ммолей) KOH в 50 мл H2O 
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и образовавшуюся смесь кипятят с обратным холодильником 2 ч. После охлаждения  под-

кисляют 10 % соляной кислотой, выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают водой   

и перекристаллизовывают из ДМСО (табл. 64, 65). 

Общая методика получения конденсированных 4-алкилтио-7-циклоалкиламинопи-

ридо[3’,2’:4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 59а-м. К раствору 0.112 г (2 ммоля) KOH в 20 мл 

80% EtOH, прибавляют 2 ммоля соединения 58а,в,г и к полученному раствору добавляют 

при перемешивании 2 ммоля алкилгалогенида. Смесь перемешивают при температуре 20-22 

ºC в течение 6 ч. Образовавшиеся кристаллы отфильтровывают, промывают водой, этанолом 

и перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (2:1), (табл. 64, 65). 

59л. Спектр ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 25.1; 31.4; 31.6; 32.1; 47.2; 66.0; 116.3, 123.0; 

123.7; 124.9; 129.8; 145.3; 146.4 153.3; 153.4; 154.3; 158.1; 159.4; 159.5.  

Общая методика получения конденсированных 4-мет(эт)окси-7-циклоалкиламино-

пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 60а-з. К метанольному (этанольному) раствору 

метилата (этилата) натрия, полученному из 46 мг (2 ммолей) натрия и 15 мл метанола (этано-

ла), прибавляют 2 ммоля соединения 57а,б,г,ж. Смесь кипятят с обратным холодильником 10 

ч. После охлаждения выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают водой. Перекрис-

таллизовывают из смеси MeOH–CHCl3 (2:1), (табл. 64, 65). 

Общая методика получения конденсированных 4-амино-7-циклоалкиламинопиридо-

[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 61а-г, 62а-д, 63а-и, 64а-е. К смеси 10 ммолей соедине-

ния 57а,б,г,ж и  30 мл BuOH прибавляют 50 ммолей соответствующего амина. Смесь кипятят 

с обратным холодильником 6 ч. После охлаждения выпавшие кристаллы отфильтровывают, 

промывают этанолом, водой. Перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (3:1), (табл. 66, 67). 

Общая методика получения конденсированных 4-хлоро-2-алкилсульфанил-7-цик-

лоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 65а-и. Смесь 10 ммолей соедине-

ния  55а,б,д или 56а,б, 50 мл хлорокиси фосфора и 2.5 мл пиридина кипятят с обратным хо-

лодильником 4 ч. Избыток хлорокиси фосфора отгоняют, к остатку прибавляют 100 мл ледя-

ной воды и нейтрализовывают водным раствором аммиака. Выпавшие кристаллы отфильтро-

вывают, промывают водой и перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (1:2), (табл. 62, 63). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3):  

65а. 13.8; 25.1; 27.6; 36.5; 50.1; 60.3; 68.6; 115.6; 118.4; 121.5; 144.9; 151.7; 159.2; 160.5; 

160.4; 165.2. 

65д. 13.9; 21.1; 22.2; 25.1; 27.1; 27.4; 50.0; 115.1; 117.6; 121.1; 145.9; 151.4; 158.9; 160.3; 

160.7; 167.0. 
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65и. 23.9; 25.4; 26.5; 34.7; 37.1; 39.0; 50.3; 59.1; 69.0; 117.3; 118.8; 122.7; 126.5; 127.8; 128.0; 

136.7; 143.6; 152.4; 158.2; 160.6; 160.8; 166.7. 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 65в,г,ж,з приведены в работе 

[264]. 

Общая методика получения конденсированных 4-амино-2-алкилсульфанил-7-цик-

лоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 66а,б, 67а-г, 68а-ж, 69а,б, 70а-в, 

71, 72а,б. К 3 ммолям соединения 65а-з в 40 мл n-BuOH добавляют 12 ммолей соответствую-

щего амина и смесь кипятят в течение 8 ч. После охлаждения выпавшие кристаллы отфильт-

ровывают, промывают водой, этанолом и перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (1:1), 

(табл. 68, 69). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

66a. 13.4; 25.0; 26.3; 37.3; 41.1; 49.5; 60.1; 68.5; 105.9; 113.9; 116.2; 122.8; 135.2; 135.6; 

141.6; 146.7; 148.3; 155.4; 155.5; 156.3; 159.3, 166.1. 

66б. 13.5; 25.1; 26.5; 37.0; 48.6; 49.7; 59.8; 66.5; 68.9; 107.8; 115.6; 118.4; 142.1; 154.7; 156.5; 

157.2; 158.4; 165.8. 

67б. 10.5; 13.5; 19.7; 24.0; 25.6; 26.7; 28.7; 37.0; 47.1; 50.8; 59.2; 69.1; 107.4; 118.6; 119.5; 

142.4; 154.7; 155.5; 158.6; 159.7; 166.3. 

68е. 13.4; 13.6; 22.0; 26.1; 28.7; 31.0; 26.6; 37.0; 40.1; 50.0; 59.1; 66.0; 69.0; 107.7; 118.5; 

120.0; 142.8; 154.4; 155.8; 158.5; 158.5; 166.5. 

68ж. 26.4; 34.3; 37.1; 45.2; 49.8; 54.1; 59.0; 65.9; 68.9; 107.1; 118.7; 118.8; 126.2; 127.7; 

127.8; 137.8; 143.1; 156.6; 156.9; 158.3; 159.1; 156.4. 

69a. 13.4; 13.5; 19.5; 21.6; 22.3; 25.1; 27.2; 27.4; 30.7; 40.1; 43.2; 48.0; 49.7; 104.0; 116.5; 

117.3; 145.3; 155.7; 157.4; 158.0; 159.8; 165.1. 

69б. 13.5; 21.5; 22.4; 25.1; 27.1; 27.2; 36.7; 49.8; 106.2; 106.6; 109.8; 117.2; 140.7; 145.2; 

152.5; 155.4; 155.8; 158.4; 159.6; 165.7. 

70б. 13.5; 21.8; 22.2; 24.1; 25.6; 25.8; 26.8; 44.8; 50.4; 57.4; 119.8; 121.3; 137.5; 145.6; 154.8; 

155.7; 157.6; 162.2; 166.1. 

71. 21.8; 22.3; 24.6; 25.1; 26.8; 34.5; 47.5; 49.8; 66.0; 108.9; 117.8; 118.6; 126.7; 127.5; 127.9; 

137.8; 143.6; 157.4; 158.3; 158.7; 159.2; 166.1. 

72а. 13.5; 25.1; 25.2, 31.4; 31.7; 49.4; 49.8; 65.9; 106.8; 117.5; 123.6; 152.1; 156.4; 156.9; 

157.3; 158.4; 165.8. 

72б. 13.5; 25.1; 31.5; 31.9; 45.5; 47.4; 65.8; 65.9; 106.3; 117.0; 123.8; 152.6; 156.6; 156.7; 

157.9; 158.6; 166.1. 
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Общая методика получения конденсированных 4-алкокси-2-алкилсульфанил-7-цик-

лоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 73а-д. К этанольному раствору 

этилата натрия, полученному из 46 мг (2 ммолей) натрия и 15 мл абс. этанола, добавляют 2 

ммоля соединения 65а,г,д,ж. Смесь кипятят в колбе с обратным холодильником в течение 10 

ч. После охлаждения выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают водой. Перекрис-

таллизовывают из EtOH–CHCl3 (2:1), (табл. 70, 71). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

 73б. 13.5; 14.1; 25.0; 26.5; 37.1; 49.8; 59.2; 62.7; 68.8; 108.7; 115.9; 116.1; 142.8; 156.6; 

156.8; 158.5; 161.2; 166.3. 

73в. 14.0; 26.4; 34.5; 37.0; 49.8; 59.1; 62.5; 65.9; 68.9; 109.9; 118.6; 118.8; 126.3; 127.8; 127.9; 

137.3; 142.9; 157.3; 159.1; 159.8; 162.4; 166.1. 

73г. 13.6; 14.0; 21.3; 22.4; 25.0; 26.8; 27.1; 49.7; 62.4; 113.7; 115.8; 119.4; 143.6; 152.8; 157.5; 

159.4; 160.5, 166.1. 

73д. 14.0; 22.1; 22.4; 26.8; 27.1; 34.4; 49.7; 62.4; 65.8; 108.7; 118.5; 118.8; 126.4; 127.7; 127.8; 

137.4; 142.7; 157.1; 159.4; 160.2; 162.8; 166.5. 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединения 74 приведены в работе [171]. 

Общая методика получения 2,2-диметил-8-алкилтио-10-(метилтио)-5-(морфолин-4-

ил)-1,4-дигидро-2H-пирано[4”,3”:4’,5’]пиридо[3’,2’:4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 75а-д. 

К раствору 0.28 г (5 ммолей) едкого кали в 30 мл 80 % этанола, прибавляют 2.2 г (5 ммолей) 

соединения 74. Затем при перемешивании прибавляют 5.3 ммоля соотвествующего алкилга-

логенида и смесь перемешивают при 20-22˚C в течение 8 ч. Образовавшиеся кристаллы 

отфильтровывают, промывают водой, этанолом. Перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 

(2:1), (табл. 70, 71). 

Общая методика получения конденсированных 4-гидразино-7-циклоалкиламинопи-

ридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 76а-д. К 10 ммолям соединения 57б-е в 50 мл абс. 

бутанола прибавляют 5 мл гидразингидрата. Смесь кипятят в течение 6 ч. После охлаждения 

выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают водой, этанолом и перекристаллизовы-

вают из EtOH–CHCl3 (1:3), (табл. 72, 73). 

Общая методика получения конденсированных 9-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]-

тиено[2,3-с][1,2,4]триазоло[4,3-с]пиримидинов 77а-д. Смесь 5 ммолей соединения 76а-д и 

60 мл триэтилового эфира ортомуравьиной кислоты кипятят 5 ч. Выпавшие кристаллы от-

фильтровывают, промывают этанолом и перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (1:2), (табл. 

74, 75).  
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77б. Масс - спектр, m/z (Iотн, %): 350 (M
+
) (100), 323 (23), 322 (23), 307 (20), 295 (14), 281 

(37). 

Общая методика получения конденсированных 9-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]-

тиено[2,3-с][1,2,4]триазоло[1,5-с]пиримидинов 78а-д.  

Метод А. Смесь 5 ммолей соединения 57б-е и 20 мл муравьиной кислоты кипятят 2 ч. 

Избыток кислоты отгоняют, остаток охлаждают и нейтрализуют водным раствором KOH. 

Образовавшиеся кристаллы отфильтровывают, промывают водой и перекристаллизовывают 

из EtOH–CHCl3 (1:2), (табл. 74, 75). 

Метод Б (кислая среда): Смесь 2.5 ммолей соединения 77а-д и 10 мл муравьиной кисло-

ты кипятят с обратным холодильником 5 ч. Избыток муравьиной кислоты отгоняют. Остаток 

охлаждают и нейтрализовывают водным раствором KOH. Образовавшиeся кристаллы от-

фильтровывают, промывают водой. Продукты 78а-д идентичны образцам полученным по ме-

тодике А. Выходы, % :  78а (64), 78б (61.8), 78в (63.4), 78г (62.5), 78д (67). 

Метод В (основная среда): К этанольному раствору этилата натрия, полученному из 1.6 

мг (0.07 ммолей) натрия и 5 мл абс. этанола, прибавляют 1.2 ммолей соединений 77а-д. Смесь 

кипятят 0.5 ч и оставляют при 20-22 °C 12 ч. Образовавшиeся кристаллы отфильтровывают, 

промывают водой. Продукты 78а-д идентичны образцам полученным по методике А. Выхо-

ды, % :  78а (73), 78б (73.5), 78в (72.8), 78г (70), 78д  (69). 

Общая методика получения конденсированных 4-гидразино-2-(алкилтио)-7-циклоал-

киламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 79а-з. К 10 ммолям соединения 65а-з 

в 40 мл абс. бутанола прибавляют 5 мл гидразингидрата. Смесь кипятят в течение 8 ч. После 

охлаждения выпавшие кристаллы отфильтровывают, промывают водой, этанолом и перек-

ристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (1:3), (табл. 76, 77). 

79г. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 386 [M]
+
(100), 366 (16), 358 (49), 356 (78), 344 (34), 335(55). 

Данные соединений 79е, з приведены в работе [264]. 

Общая методика получения конденсированных 5-(алкилтио)-9-циклоалкиламинопи-

ридо[3',2':4,5]тиено[2,3-e][1,2,4]триазоло[4,3-c]пиримидинов 80а-к. Смесь 10 ммолей сое-

динения 79а-з и 50 мл триэтилового эфира ортомуравьиной кислоты кипятят 15 ч. Выпавшие 

при охлаждении реакционной смеси кристаллы отфильтровывают, промывают водой и 

перекристаллизовывают из EtOH–CHCl3 (1:2), (табл. 78, 79). 

80г. Масс-спектр, m/z (Iотн, %): 396 [M]
+
(24), 381 (28), 355 (48), 254 (43), 212 (34), 185 (28), 

184 (100). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 
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80з. 23.9; 25.5; 26.4; 34.7; 37.1; 38.7; 50.7; 59.1; 68.9; 110.8; 119.1; 119.5; 127.2; 128.0; 128.1; 

128.2; 133.6; 134.8; 135.2; 137.6; 141.1; 141.9; 144.7; 145.4; 157.6; 159.2. 

80к. 21.3; 21.7; 25.7; 26.8; 34.9; 49.7; 65.9; 122.6; 127.4; 128.3; 128.4; 134.4; 125.3; 142.1; 

144.6; 144.9; 145.5; 156.1; 160.7. 

Физико-химические данные и ЯМР 
1
H данные соединений 80е,и приведены в работе [264]. 

Общая методика получения 5-этокси-9-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[2,3-

e][1,2,4]триазоло[1,5-c]пиримидинов 81а-ж. К раствору этилата натрия, полученному из 

0.23 г (10 ммолей) натрия и 25 мл абс. этанола, прибавляют 10 ммолей соединения 80а-к. 

Смесь кипятят 0.5 ч, затем выдерживают при комнатной температуре в течение 12 ч. Полу-

ченные кристаллы отфильтровывают, промывают водой, сушат и перекристаллизовывают из 

этанола (табл. 78, 79). 

Спектры ЯМР 
13

C
 
(ДМСО-d6/CCl4:1/3): 

81б. 13.7; 24.0; 25.5; 26.6; 36.8; 50.7; 59.2; 65.0; 69.0; 109.5; 119.0; 119.2; 141.4; 143.7; 146.9; 

149.6; 153.6; 158.6; 159.3. 

81в. 13.7; 26.6; 36.9; 49.9; 59.1; 65.1; 65.9; 69.0; 109.8; 119.2; 119.5; 141.8; 143.6; 147.0; 

149.6; 153.7; 158.2; 158.4.  

Общая методика получения 5-гидразино-9-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено-

[2,3-e][1,2,4]триазоло[1,5-c]пиримидинов 82а-ж. Смесь 10 ммолей соединения 80а-к, 10 мл 

гидразингидрата и 20 мл ДМСО кипятят 6 ч. Выпавшие кристаллы отфильтровывают, промы-

вают водой и перекристаллизовывают из ДМСО (табл. 78, 79). 

 



 
 

Таблица 22 

Физико-химические характеристики конденсированных 6-амино-2-(арилимино)тиопиран-5-карбонитрилов 7б-з 

Соеди

нение 

Выход, % Rf
*
 Тпл, 

o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

7б 70 0.64 129-130 66.48 5.81 12.87 9.79 С18Н19N3OS 66.43 5.88 12.91 9.85 

7в 88 0.65 109110 66.31 6.05 12.80 9.73 C18H19N3OS 66.43 5.88 12.91 9.85 

7г 98 0.65 188190 66.58 5.71 13.10 9.72 C18H19N3OS 66.43 5.88 12.91 9.85 

7д 79 0.60 226228 63.47 5.75 12.14 9.25 C18H19N3O2S 63.32 5.61 12.31 9.39 

7е 94 0.59 207-209 63.38 5.66 12.27 9.34 С18Н19N3O2S 63.32 5.61 12.31 9.39 

7ж 94 0.60 205207 63.48 5.48 12.43 9.24 C18H19N3O2S 63.32 5.61 12.31 9.39 

7з 81 0.58 119-120 59.12 4.63 12.22 9.18 C17H16ClN3OS 59.04 4.66 12.15 9.27 

*ТСХ в системе этанол–хлороформ, 1:1. 

 

Таблица 23 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 7б-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

7б 1.30 (с, 6H, 2СН3); 2.08 (с, 3H, СН3); 2.41 (т, 2H, J = 1.8, 4-CH2); 4.45 (т, 2H, J = 1.8, 1-CH2); 6.66 (дд, 1H, J1 = 7.8, J2 = 1.2, Ar);  6.95 (т.д, 1H, J1 = 

7.5, J2 = 1.2,  Ar); 7.11-7.21 (м, 2H, Ar); 7.50 (уш. с, 2 H, NH2).  

7в 1.30 (с, 6H, 2CH3); 2.33 (с, 3H, CH3); 2.39 (с, 2H, 4-CH2); 4.39 (с, 2H, 1-CH2); 6.54-6.61 (м, 2H, Ar); 6.85 (д, 1H, J = 7.8, Ar);  7.20 (т, 1H, J = 7.8, 

Ar); 7.47 (уш., 2H, NH2). 

7г 1.29 (с, 6H, 2CH3); 2.32 (с, 3H, CH3); 2.39 (т, 2H, J = 1.7, 4-CH2); 4.39 (т, 2H, J = 1.7, 1-CH2); 6.64-6.69 (м, 2H, Ar); 7.10-7.15 (м, 2H, Ar); 7.47 

(уш., 2H, NH2). 

7д 1.30 (с, 6H, 2CH3); 2.40 (т, 2H, J = 1.8, 4-CH2); 3.77 (с, 3H, OCH3); 4.43 (т, 2H, J = 1.8, 1-CH2); 6.67 (дд, 1H, J = 7.6, 1.8, Ar); 6.87-7.05 (м, 3H, Ar); 

7.45 (уш., 2H, NH2). 

7е 1.29 (с, 6H, 2СН3); 2.39 (т, 2H, J = 1.7, 4-CH2); 3.77 (с, 3H, OСН3); 4.39 (т, 2H, J = 1.7, 1-CH2); 6.29-6.37 (м, 2H, Ar); 6.58 (ддд, 1H, J1 = 8.3, J2 = 

2.5, J3 = 0.8, Ar),  7.22 (т, 1H, J = 8.0, Ar), 7.52 (уш.с, 2H, NH2).  

7ж 1.29 (с, 6H, 2CH3); 2.38 (т, 2H, J = 1.6, 4-CH2); 3.77 (с, 3H, OCH3); 4.39 (т, 2H, J = 1.6, 1-CH2); 6.69-6.74 (м, 2H, Ar);  6.856.90 (м, 2H, Ar); 7.47 

(уш., 2H, NH2). 

7з 1.29 (с, 6H, 2CH3); 2.40 (т, 2H, J = 1.8, 4-CH2); 4.39 (т, 2H, J = 1.8, 1-CH2); 6.76-6.81 (м, 2H, Ar); 7.30-7.36 (м, 2H, Ar); 7.62 (уш. с, 2H, NH2). 
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Таблица 24 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-амино-1-арил-6-тиоксо-1,6-дигидропиридин-3-карбонитрилов 9б-з, 10б-з 

Соеди

нение 

Выход, % Rf
* 

Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-

формула 

Вычислено, % 

C H N S C H N S 

9в 82(А) и 68(Б) 0.68 282283 66.54 5.75 12.79 9.76 C18H19N3OS 66.43 5.88 12.91 9.85 

9г 75(А) и 72(Б) 0.66 286287 66.31 6.03 12.78 9.77 C18H19N3OS 66.43 5.88 12.91 9.85 

9д 77(А) и 71(Б) 0.68 204205 63.45 5.75 12.19 9.26 C18H19N3O2S 63.32 5.61 12.31 9.39 

9е 97(А) и 75(Б) 0.67 298-300 63.37 5.68 12.25 9.33 C18H19N3O2S 63.32 5.61 12.31 9.39 

9ж 90(А) и 73(Б) 0.68 293294 63.47 5.50 12.46 9.27 C18H19N3O2S 63.32 5.61 12.31 9.39 

9з 82(А) и 70(Б) 0.66 301-303 59.15 4.62 12.23 9.34 C17H16ClN3OS 59.04 4.66 12.15 9.27 

10б 70(А) и 65(Б) 0.65 243-245 69.21 5.74 14.08 10.77 C17H17N3S 69.12 5.80 14.22 10.85 

10в 75(А) и 68(Б) 0.65 239-241 69.35 5.76 14.28 10.74 C17H17N3S 69.12 5.80 14.22 10.85 

10г 78(А) и 72(Б) 0.63 247-249 69.02 5.74 14.36 10.91 C17H17N3S 69.12 5.80 14.22 10.85 

10д 80(А) и 71(Б) 0.66 296-297 65.48 5.57 13.34 10.37 C17H17N3OS 65.57 5.50 13.49 10.30 

10e 82(А) и 75(Б) 0.67 218-220 65.68 5.44 13.57 10.22 C17H17N3OS 65.57 5.50 13.49 10.30 

10ж 85(А) и 73(Б) 0.67 252-254 65.51 5.56 13.41 10.18 C17H17N3OS 65.57 5.50 13.49 10.30 

10з 88(А) и 79(Б) 0.64 256-258 60.91 4.54 13.18 10.23 C16H14ClN3S 60.85 4.47 13.31 10.15 

*ТСХ в системе пиридин–эфир 1:3 

Таблица 25 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 9б-з, 10б-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

1 2 

9б 1.31 (с, 6H, 2СН3); 2.07 (с, 3H, СН3); 2.55 (с, 2H, 4-CH2); 4.35 (д, 1H, J = 16.5, 1-CHH); 4.41 (д, 1H, J = 16.5, 1-CHH); 6.48 (уш.с, 2H, NH2); 7.03-

7.08 (м, 1H, Ar); 7.38-7.43 (м, 3H, Ar).   

9в 1.30 (с, 6H, 2CH3); 2.45 (с, 3H, CH3); 2.54 (с, 2H, 4-CH2); 4.35 (с, 2H, 1-CH2); 6.47 (уш., 2H, NH2); 6.92-6.98 (м, 2H, Ar); 7.28-7.33 (м, 1H, Ar); 

7.44-7.50 (м, 1H, Ar). 

9г 1.30 (с, 6H, 2CH3); 2.47 (с, 3H, CH3); 2.54 (с, 2H, 4-CH2); 4.36 (с, 2H, 1-CH2); 6.42 (уш., 2H, NH2); 7.01-7.06 (м, 2H, Ar);  7.36-7.41 (м, 2H, Ar). 

9д 1.30 (с, 3H, CH3); 1.32 (с, 3H, CH3); 2.54 (с, 2H, 4-CH2); 3.82 (с, 3H, OCH3); 4.35 (д, 1H,  J = 16.7, 1-CHH); 4.40 (д, 1H,  J = 16.7, 1-CHH); 6.48 

(уш., 2H, NH2); 7.04-7.21 (м, 3H, Ar); 7.44-7.52 (м, 1H, Ar). 

9е 1.31 (с, 6H, 2СН3); 2.54 (с, 2H, 4-CH2); 3.84 (с, 3H, OСН3); 4.36 (с, 2H, 1-CH2); 6.54 (уш.с, 2H, NH2); 6.70-6.75 (м, 2H, Ar); 7.01-7.05 (м, 1H, Ar); 

7.45-7.52 (м, 1H, Ar). 
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Продолжение таблицы 25 

1 2 

9ж 1.30 (с, 6H, 2CH3); 2.53 (с, 2H, 4-CH2); 3.88 (с, 3H, OCH3); 4.35 (с, 2H, 1-CH2); 6.52 (уш., 2H, NH2); 7.02-7.12 (м, 4H, Ar). 

9з 1.30 (с, 6H, 2CH3); 2.55 (с, 2H, 4-CH2); 4.35 (с, 2H, 1-CH2); 6.81 (уш. с, 2H, NH2); 7.12-7.18 (м, 2H, Ar); 7.53-7.59 (м, 2H, Ar). 

10б 1.75-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.06 (с, 3H, CH3); 2.53-2.59 (м, 2H, 8-CH2); 2.66-2.73 (м, 2H, 5-CH2); 6.21 (уш. с, 2H, NH2); 6.99-7.04 (м, 1H, Ar); 7.37-

7.41 (м, 3H, Ar). 

10в 1.72-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.45 (с, 3H, CH3); 2.52-2.58 (м, 2H, 8-CH2); 2.64-2.72 (м, 2H, 5-CH2); 6.20 (уш. с, 2H, NH2); 6.89-6.94 (м, 2H, Ar); 7.29 

(д, 1H,  J = 7.6, Ar); 7.29 (т, 1H,  J = 7.6, Ar). 

10г 1.74-1.82 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.47 (с, 3H, CH3); 2.52-2.57 (м, 2H, 8-CH2); 2.66-2.71 (м, 2H, 5-CH2); 6.20 (уш. с, 2H, NH2); 6.97-7.02 (м, 2H, Ar); 7.35-

7.39 (м, 2H, Ar). 

10д 1.74-1.82 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.52-2.58 (м, 2H, 8-CH2); 2.66-2.71 (м, 2H, 5-CH2); 3.81 (с, 3H, OCH3); 6.24 (уш. с, 2H, NH2); 7.02 (дд, 1H,  J1 = 7.8, J2 

= 1.8, Ar); 7.11 (ддд, 1H,  J1 = 7.8, J2 = 7.3, J3 = 1.1, Ar); 7.16 (дд, 1H,  J1 = 8.4, J2 = 1.1, Ar); 7.46 (ддд, 1H,  J1 = 8.4, J2 = 7.3, J3 = 1.8, Ar). 

10e 1.73-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.52-2.58 (м, 2H, 8-CH2); 2.64-2.71 (м, 2H, 5-CH2); 3.84 (с, 3H, OCH3); 6.31 (уш. с, 2H, NH2); 6.66-6.71 (м, 2H, Ar); 

6.99-7.04 (м, 1H, Ar); 7.44-7.51 (м, 1H, Ar). 

10ж 1.73-1.82 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.52-2.57 (м, 2H, 8-CH2); 2.65-2.70 (м, 2H, 5-CH2); 3.89 (с, 3H, OCH3); 6.27 (уш. с, 2H, NH2); 6.98-7.03 (м, 2H, Ar); 

7.06-7.10 (м, 2H, Ar). 

10з 1.71-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.51-2.57 (м, 2H, 8-CH2); 2.65-2.73 (м, 2H, 5-CH2); 6.54 (уш. с, 2H, NH2); 7.07-7.14 (м, 2H, Ar); 7.52-7.58 (м, 2H, Ar). 

 

Таблица 26 

Физико-химические характеристики 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf
*
 Тпл, 

o
C Найдено, % Брутто-

формула 

Вычислено, % 

C H N S C H N S 

11б 78 0.75 198-200 53.26 5.63 9.27 14.14 С20Н25N3O5S2 53.20 5.58 9.31 14.20 

11в 79 0.75 185186 53.35 5.72 9.18 14.29 С20Н25N3O5S2 53.20 5.58 9.31 14.20 

11г 75 0.74 132135 53.31 5.45 9.55 14.07 С20Н25N3O5S2 53.20 5.58 9.31 14.20 

11д 69 0.71 200203 51.25 5.52 9.14 13.86 C20H25N3O6S2 51.38 5.39 8.99 13.72 

11е 74 0.70 186-187 51.45 5.47 8.92 13.67 C20H25N3O6S2 51.38 5.39 8.99 13.72 

11ж 76 0.75 199202 51.50 5.51 8.87 13.83 C20H25N3O6S2 51.38 5.39 8.99 13.72 

*ТСХ в системе бутанол-уксусная кислота-вода, 4:2:5. 

 

9
6

 



97 

 

Таблица 27 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 11б-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

11б 1.38 (с, 3H, CСН3); 1.39 (с, 3H, CСН3); 2.10 (с, 3H, СН3); 2.25 (с, 3H, SСН3); 2.94 (д, 1H, J = 18.1, 4-CHH); 3.01 (д, 1H, J = 18.1, 4-CHH); 3.58 (с, 

3H, OСН3); 4.71 (д, 1H, J = 15.9, 1-CHH); 4.79 (д, 1H, J = 15.9, 1-CHH); 7.47-7.66 (м, 4H, Ar); 8.38 (ш.с, 2H, NH2). 

11в 1.37 (с, 6H, 2CH3); 2.24 (с, 3H, SCH3); 2.48 (с, 3H, CH3); 2.95 (с, 2H, 4-CH2); 3.58 (с, 3H, OCH3); 4.74 (с, 2H, 1-CH2); 7.37-7.46 (м, 3H, Ar), 7.51-

7.57 (м, 1H, Ar), 8.23 (уш., 2H, NH2). 

11г 1.37 (с, 6H, 2CH3); 2.23 (с, 3H, SCH3); 2.51 (с, 3H, CH3); 2.95 (с, 2H, 4-CH2); 3.58 (с, 3H, OCH3); 4.74 (с, 2H, 1-CH2); 7.43-7.50 (м, 4H, Ar); 8.21 

(уш., 2H, NH2). 

11д 1.38 (с, 6H, C(CH3)2); 2.21 (с, 3H, SCH3); 2.94 (д, 1H, J = 18.2, 4-CHH);  3.01 (д, 1H, J = 18.2, 4-CHH);  3.58 (с, 3H, SOCH3); 3.88 (с, 3H, COCH3); 

4.71 (д, 1H, J = 15.9, 1-CHH);  4.79 (д, 1H, J = 15.9, 4-CHH); 7.17-7.36 (м, 2H, Ar); 7.57-7.68 (м, 2H, Ar); 8.49 (уш., 2H, NH2). 

11е 1.37 (с, 6H, 2СН3); 2.23 (с, 3H, SСН3); 2.94 (д, 1H, J = 18.2, 4-CHH); 3.01 (д, 1H, J = 18.2, 4-CHH); 3.58 (с, 3H, SOСН3); 3.89 (с, 3H, COCH3); 

4.71 (д, 1H, J = 15.9, 1-CHH); 4.79 (д, 1H, J = 15.9, 1-CHH); 7.15-7.20 (м, 2H, Ar); 7.56-7.67 (м, 2H, Ar); 8.45 (ш.с, 2H, NH2). 

11ж 1.37 (с, 6H, 2CH3); 2.22 ( с, 3H, SCH3); 2.94 (с, 2H, 4-CH2); 3.58 (с, 3H, SOCH3); 3.91 (с, 3H, COCH3); 4.73 (с, 2H, 1-CH2); 7.14-7.19 (м, 2H, Ar); 

7.45-7.52 (м, 2H, Ar); 8.28 (уш., 2H, NH2). 

 

Таблица 28 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-ариламино-6-гидразиноникотинанитрилов 13б-ж, 14б-з 

Соеди

нение 

Выход, % Rf
*
 Тпл, 

o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N C H N 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

13а 78 0.62 229-230 66.08 6.15 22.58 C17H19N5O 66.00 6.19 22.64 

13б 78 0.62 254-255 66.93 6.58 21.57 C18H21N5O 66.85 6.55 21.66 

13в 75 0.61 227-229 66.78 6.52 21.74 C18H21N5O 66.85 6.55 21.66 

13г 72 0.63 235-236 63.77 6.21 20.58 C18H21N5O2 63.70 6.24 20.64 

13д 75 0.64 217-218 63.64 6.21 20.69 C18H21N5O2 63.70 6.24 20.64 

13е 79 0.64 228-230 63.79 6.28 20.59 C18H21N5O2 63.70 6.24 20.64 

13ж 69 0.60 226-227 59.46 5.24 20.31 C17H18ClN5O 59.39 5.28 20.37 

14б 81 0.58 182-183 69.74 6.49 23.82 C17H19N5 69.60 6.53 23.87 

14в 78 0.58 204-205 69.68 6.57 23.79 C17H19N5 69.60 6.53 23.87 

14г 76 0.58 219-220 69.54 6.51 23.92 C17H19N5 69.60 6.53 23.87 

14д 67 0.59 233-234 65.94 6.23 22.69 C17H19N5O 66.00 6.19 22.64 
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Продолжение таблицы 28 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

14е 60 0.60 193-194 66.08 6.24 22.58 C17H19N5O 66.00 6.19 22.64 

14ж 69 0.60 193-194 66.12 6.15 22.71 C17H19N5O 66.00 6.19 22.64 

14з 68 0.57 218-219 61.29 5.17 22.28 C16H16ClN5 61.24 5.14 22.32 

           *ТСХ в системе пиридин–этанол, 1:3. 

Таблица 29 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 13б-ж, 14б-з 

Соедин

ение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3) 

1 2 

13a 1.26 (с, 6H, 2CH3); 2.55 (с, 2H, 4-CH2); 4.12 (уш. с, 2H, NH2); 4.32 (с, 2H, 1-CH2);
  
6.88-6.95 (м, 1H, Ar); 7.18-7.27 (м, 2H, Ar); 7.58-7.64 (м, 2H, 

Ar); 7.83 (уш. с, 1H, NH); 8.10 (уш. с, 1H, NH). 

13б 1.26 (с, 6H, 2CH3); 2.32 (с, 3H, CH3); 2.55 (т, 2H, J = 1.5, 4-CH2); 4.18 (уш. с, 2H, NH2); 4.32 (т, 2H, J = 1.5, 1-CH2);
  
6.71-6.75 (м, 1H, Ar); 7.09 (т, 

1H, J = 7.7, Ar);  7.40-7.45 (м, 2H, Ar); 7.85 (уш. с, 1H, NH); 7.95 (уш. с, 1H, NH). 

13в 1.26 (с, 6H, 2CH3); 2.30 (с, 3H, CH3); 2.54 (с, 2H, 4-CH2); 4.11 (уш. с, 2H, NH2); 4.31 (с, 2H, 1-CH2);
  
7.00-7.05 (м, 2H, Ar); 7.45-7.49 (м, 2H, Ar); 

7.80 (уш. с, 1H, NH); 7.95 (уш. с, 1H, NH). 

13г 1.26 (с, 6H, 2CH3); 2.55 (с, 2H, 4-CH2); 3.96 (с, 3H, OCH3); 4.20 (уш. с, 2H, NH2); 4.33 (с, 2H, 1-CH2);
 
6.87-6.95 (м, 3H, Ar); 7.55 (уш. с, 1H, NH); 

7.92 (уш. с, 1H, NH); 8.44-8.50 (м, 1H, Ar). 

13д 1.27 (с, 6H, 2CH3); 2.55 (с, 2H, 4-CH2); 3.77 (с, 3H, OCH3); 4.19 (уш. с, 2H, NH2); 4.32 (с, 2H, 1-CH2);
 
6.46 (ддд, 1H, J = 8.0, 2.5, 1.0, Ar); 7.09 (т, 

1H, J = 8.0, Ar); 7.17 (ддд, 1H, J = 8.0, 1.8, 1.0, Ar); 7.35 (дд, 1H, J = 2.5, 1.8, Ar); 7.87 (уш. с, 1H, NH); 8.00 (уш. с, 1H, NH). 

13е 1.25 (с, 6H, 2CH3); 2.52 (с, 2H, 4-CH2); 3.75 (с, 3H, OCH3); 4.19 (уш. с, 2H, NH2); 4.29 (с, 2H, 1-CH2);
 
6.75-6.82 (м, 2H, Ar); 7.45-7.51 (м, 2H, Ar); 

7.80 (уш. с, 1H, NH); 8.01 (уш. с, 1H, NH). 

13ж 1.25 (с, 6H, 2CH3); 2.55 (с, 2H, 4-CH2); 4.15 (уш. с, 2H, NH2); 4.31 (с, 2H, 1-CH2);
 
7.16-7.21 (м, 2H, Ar); 7.62-7.68 (м, 2H, Ar); 7.86 (уш. с, 1H, 

NH); 8.37 (уш. с, 1H, NH). 

14б 1.73-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.20-2.27 (м, 2H, 8-CH2); 2.30 (с, 3H, CH3); 2.64-2.69 (м, 2H, 5-CH2); 4.00 (уш. с, 2H, NH2); 6.94 (ддд, 1H,  J1 = 8.4, J2 

= 7.8, J3 = 1.1, Ar); 7.09-7.17 (м, 3H, NH и Ar); 7.69 (уш. с, 1H, NH); 7.77 (д, 1H,  J1 = 7.8, Ar). 

14в 1.74-1.82 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.23-2.28 (м, 2H, 8-CH2); 2.32 (с, 3H, CH3); 2.64-2.69 (м, 2H, 5-CH2); 4.18 (уш. с, 2H, NH2); 6.71 (уш. д, 1H,  J = 7.5, 

Ar); 7.09 (дд, 1H,  J1 = 8.8, J2 = 7.5, Ar); 7.39-7.44 (м, 2H, Ar); 7.75 (уш. с, 1H, NH); 7.76 (уш. с, 1H, NH). 

14г 1.73-1.82 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.21-2.28 (м, 2H, 8-CH2); 2.30 (с, 3H, CH3); 2.63-2.68 (м, 2H, 5-CH2); 4.13 (ш, 2H, NH2); 6.99-7.05 (м, 2H, Ar); 7.43-

7.48 (м, 2H, Ar); 7.70 (уш. с, 1H, NH); 7.77 (уш. с, 1H, NH). 

14д 1.74-1.84 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.24-2.29 (м, 2H, 8-CH2); 2.65-2.70 (м, 2H, 5-CH2); 3.96 (с, 3H, OCH3); 4.20 (уш. с, 2H, NH2); 6.86-6.94 (м, 3H, Ar); 

7.51 (уш. с, 1H, NH); 7.72 (уш. с, 1H, NH); 8.45-8.50 (м, 1H, Ar). 
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Продолжение таблицы 29 

1 2 

14е 1.74-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.23-2.28 (м, 2H, 8-CH2); 2.64-2.69 (м, 2H, 5-CH2); 3.76 (с, 3H, OCH3); 4.18 (уш. с, 2H, NH2); 6.44 (ддд, 1 H,  J1 = 8.0, 

J2 = 2.6, J3 = 1.1, Ar); 7.08 (т, 1H,  J = 8.0, Ar); 7.15 (ддд, 1H,  J1 = 8.0, J2 = 1.8, J3 = 1.1, Ar); 7.34 (дд, 1H,  J1 = 2.6, J2 = 1.8, Ar); 7.77 (уш. с, 1H, 

NH); 7.90 (уш. с, 1H, NH). 

14ж 1.73-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.23-2.28 (м, 2H, 8-CH2); 2.63-2.69 (м, 2H, 5-CH2); 3.23 (ш, 2H, NH2); 3.77 (с, 3H, OCH3); 6.75-6.81 (м, 2H, Ar); 7.45-

7.50 (м, 2H, Ar); 7.76 (уш. с, 1H, NH); 7.80 (уш. с, 1H, NH). 

14з 1.72-1.83 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.22-2.30 (м, 2H, 8-CH2); 2.63-2.70 (м, 2H, 5-CH2); 4.14 (уш. с, 2H, NH2); 7.15-7.20 (м, 2H, Ar); 7.61-7.67 (м, 2H, Ar); 

7.75 (уш. с, 1H, NH); 8.21 (уш. с, 1H, NH). 

 

Таблица 30 

Физико-химические характеристики 6-ариламино-8-аликиламино-3,3-диметил-3,4-дигидро-1H-пирано[3,4-c]пиридин-5-карбонитрилов 

15а-я 
Соеди

нение 

Выход, % Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N C H N 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

15а 86 0.65 233235 70.25 6.42 18.29 C18H20N4O 70.11 6.54 18.17 

15б 78 0.68 179180 69.16 7.32 19.27 C21H27N5O 69.01 7.45 19.16 

15в 82 0.66 224226 70.42 5.80 15.11 C22H22N4O2 70.57 5.92 14.96 

15г 76 0.66 199200 68.28 6.75 15.79 C20H24N4O2 68.16 6.86 15.90 

15д 81 0.67 164166 68.26 7.55 16.74 C24H31N5O2 68.38 7.41 16.61 

15е 69 0.65 116-117 68.77 7.08 15.34 С21Н26N4O2 68.83 7.15 15.29 

15ж 61 0.68 150-151 69.68 7.75 18.37 С22Н29N5O 69.63 7.70 18.45 

15з 62 0.66 166-168 69.88 6.87 14.73 С22Н26N4O2 69.82 6.92 14.80 

15и 65 0.68 134-135 70.85 6.83 17.34 С19Н22N4O 70.78 6.88 17.38 

15к 85 0.67 202203 70.65 6.99 17.24 C19H22N4O 70.78 6.88 17.38 

15л 71 0.66 193-194 77.18 6.27 14.50 С23Н24N4O2. 71.11 6.23 14.42 

15м 92 0.65 203205 70.67 6.76 17.49 C19H22N4O 70.78 6.88 17.38 

15н 79 0.65 190191 72.36 7.63 15.51 C22H28N4O 72.50 7.74 15.37 

15о 66 0.67 214215 75.47 6.69 13.93 C25H26N4O 75.35 6.58 14.06 

15п 65 0.70 217-218 68.89 7.20 15.24 С21Н26N4O2 68.83 7.15 15.29 

15р 68 0.68 195-196 68.87 7.22 15.23 С21Н26N4O2 68.83 7.15 15.29 

15с 71 0.66 158159 65.82 6.74 14.79 C21H26N4O3 65.95 6.85 14.65 
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Продолжение таблицы 30 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

15т 77 0.67 201202 66.02 7.25 15.87 C24H31N5O3 65.88 7.14 16.01 

15у 61 0.69 173-174 67.51 6.49 16.62 С19Н22N4O2 67.44 6.55 16.56 

15ф 69 0.66 188-189 67.49 6.62 16.50 С19Н22N4O2 67.44 6.55 16.56 

15х 63 0.67 200-202 67.49 6.62 16.50 С24Н25N5O2 69.38 6.06 16.86 

15ц 67 0.67 165-166 65.82 7.20 16.15 С24Н31N5O3 65.88 7.14 16.01 

15ч 71 0.68 213215 65.76 7.27 16.14 C24H31N5O3 65.88 7.14 16.01 

15ш 68 0.70 218-219 67.49 6.50 16.62 С19Н22N4O2 67.44 6.55 16.56 

15э 70 0.67 225-226 65.89 6.91 14.70 С21Н26N4O3 65.95 6.85 14.65 

15ю 72 0.69 163-165 66.87 7.32 17.65 С22Н29N5O2 66.81 7.39 17.71 

15я 67 0.69 158-159 66.87 7.32 17.65 С23Н28N4O3 67.63 6.91 13.72 

          *ТСХ в системе хлороформ–гексан, 1:3. 

 

Таблица 31 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 15а-я 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

1 2 

15а 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 2.54 (с, 2 H, 4-CH2); 2.90 (д, 3 H, J = 4.5, NHCH3); 4.32 (с, 2 H, 1-CH2); 6.34 (ш. к, 1 H, J = 4.5, NHCH3); 6.86-6.92 (м, 1 H, 

Ar); 7.15-7.23 (м, 2 H, Ar); 7.62-7.69 (м, 2 H, Ar); 7.82 (уш. с, 1 H, NH). 

15б 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 2.17 (с, 6 H, N(CH3)2);  2.41 (т, 2 H, J = 6.9, NCH2); 2.55 (с, 2 H, 4-CH2); 3.43 (д, 2 H, J = 6.9, 5.2, NHCH2); 4.32 (с, 2 H, 1-

CH2); 6.07 (уш. т, 1 H, J = 5.2, NHCH2); 6.86-6.92 (м, 1 H, Ar); 7.15-7.22 (м, 2 H, Ar); 7.57-7.63 (м, 2 H, Ar); 7.87 (уш. с, 1 H, NH). 

15в 1.28 (с, 6 H, 2CH3); 2.56 (с, 2 H, 4-CH2); 4.37 (с, 2 H, 1-CH2); 4.52 (д, 2 H, J = 5.6, NHCH2); 5.99 (уш. д, 1 H, J = 3.4, CHфур.); 6.24 (дд, 1 H, J = 3.4, 

1.8, CHфур.); 6.84 (уш. т, 1 H, J = 5.6, NHCH2); 6.86-6.92 (м, 1 H, Ar); 7.13-7.19 (м, 2 H, Ar); 7.36 (уш. д, 1 H, J = 1.8, CHфур.); 7.48-7.52 (м, 2 H, 

Ar); 7.93 (уш. с, 1 H, NH). 

15г 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 2.55 (с, 2 H, 4-CH2); 3.27 (с, 3 H, OCH3);  3.42-3.54 (м, 4 H, NH(CH2)2); 4.33 (с, 2 H, 1-CH2); 6.31 (уш. т, 1H, J = 5.4, NHCH2); 

6.87-6.93 (м, 1 H, Ar); 7.15-7.23 (м, 2 H, Ar); 7.54-7.61 (м, 2 H, Ar); 7.87 (уш. с, 1H, NH). 

15д 1.28 (с, 6 H, 2CH3); 1.67-1.77 (м, 2 H, NHCH2CH2CH2); 2.31-2.38 (м, 6 H, N(CH2)3); 2.55 (с, 2 H, 4-CH2); 3.35-3.43 (м, 2 H, NHCH2CH2CH2); 3.54-

3.60 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.33 (с, 2 H, 1-CH2); 6.43 (уш. т, 1 H, J = 5.4, NHCH2); 6.87-6.93 (м, 1 H, Ar); 7.16-7.23 (м, 2 H, Ar); 7.58-7.63 (м, 2H, Ar); 

7.85 (уш. с, 1 H, NH). 

15е 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 1.76-1.85 (м, 2 H, NHCH2CH2); 2.57 (с, 2 H, 4-СН2); 3.27 (с, 3H, OCH3); 3.36-3.41 (м, 4 H, NHCH2 и CH2OCH3); 4.31 (с, 2 H, 

1-СН2); 6.31 (уш.т, 1 H, J = 5.4, NHCH2); 6.86-6.93 (м, 1 H, Ar); 7.15-7.21 (м, 2 H, Ar); 7.58-7.63 (м, 2 H, Ar); 7.83 (уш.с, 1 H, NH). 
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Продолжение таблицы 31 

1 2 

15ж 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 1.67-1.76 (м, 2H, NHCH2CH2); 2.18 (с, 6 H, N(СН3)2); 2.38 (т, 2 H, J = 6.8, NCH2); 2.56 (с, 2 H, 4-СН2); 3.41 (т.д, 2 H, J1 = 6.9, J2 = 

5.2, NHCH2); 4.26 (с, 2H, 1-СН2); 6.75 (уш.т, 1H, J = 5.2, NHCH2); 6.85-6.92 (м, 1H, Ar); 7.18-7.24 (м, 2H, Ar); 7.58-7.65 (м, 2H, Ar); 7.79 (уш.с, 1H, 

NH). 

15з 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 1.58-1.83 (м, 4 H, 2CH2); 2.55 (с, 2 H, 4-СН2); 3.24-4.03 (м, 5 H, CH2, CH, NHCH2); 4.35 (с, 2 H, 1-СН2); 6.33 (уш.т, 1 H, J = 5.4, 

NHCH2); 6.85-6.94 (м, 1 H, Ar); 7.18-7.23 (м, 2 H, Ar); 7.56-7.61 (м, 2 H, Ar); 7.84 (уш.с, 1 H, NH). 

15и 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 2.31 (с, 3 H, СН3); 2.54 (с, 2 H, 4-СН2); 2.92 (д, 3 H, J = 4.5, NHCH3); 4.32 (с, 2 H, 1-СН2); 6.38 (к, 1 H, J = 4.5, NHCH2); 6.87-6.93 

(м, 1 H, Ar); 7.05-7.17 (м, 3 H, Ar); 7.86 (уш.с, 1 H, NH).  

15к 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 2.31 (с, 3 H, CH3); 2.54 (с, 2 H, 4-CH2); 2.91 (д, 3 H, J = 2.5, NHCH3); 4.32 (с, 2 H, 1-CH2); 6.34 (ш. к, 1 H, J = 2.5, NHCH3); 6.70 

(дд,  1 H, J= 7.7, 1.6, Ar); 7.06 (дд, 1 H, J = 8.0, 7.7, Ar); 7.44 (дд, 1 H, J = 8.0, 2.4, Ar); 7.54 (дд, 1 H, J = 2.4, 1.6, Ar); 7.66 (уш. с, 1 H, NH). 

15л 1.28 (с, 6 H, 2СН3); 2.24 (с, 3 H, СН3); 2.55 (с, 2 H, 4-CH2); 4.37 (с, 2 H, 1-CH2); 4.54 (д, 2 H, J = 5.6, NHCH2); 6.00 (дд, 1 H, J1 = 3.2, J2 = 0.8, CHфур.); 

6.24 (дд, 1 H, J1 = 3.1, J2 = 1.8, CHфур.); 6.70 (уш.д, 1 H, J = 7.3, CH); 6.85 (уш.т, 1 H, J = 5.6, NHCH2); 7.04 (дд, 1 H, J1 = 8.2, J2 = 7.3, CH); 7.29 (уш.д, 1 

H, J = 8.2, CH); 7.36 (дд, 1 H, J1 = 1.8, J2 = 0.8, CHфур.); 7.42 (уш.с, 1 H, CH); 7.85 (уш.с, 1 H, NH). 

15м 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 2.30 (с, 3 H, CH3); 2.53 (с, 2H, 4-CH2); 2.88 (д, 3 H, J = 4.5, NHCH3); 4.31 (с, 2 H, 1-CH2); 6.31 (к, 1 H, J = 4.5, NHCH3); 6.96-7.03 

(м, 2 H, Ar); 7.49-7.56 (м, 2 H, Ar); 7.70 (уш. с, 1 H, NH). 

15н 0.93 (т, 3 H, J = 7.3, CH2CH3); 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 1.29-1.41 (м, 2 H, CH2CH3); 1.47-1.60 (м, 2 H, NHCH2CH2); 2.30 (с, 3 H, CCH3); 2.53 (с, 2 H, 4-CH2); 

3.29-3.37 (м, 2H, NHCH2CH2); 4.31 (с, 2 H, 1-CH2); 6.24 (уш. т, 1H, J = 5.6, NHCH2); 6.95-7.01 (м, 2H, Ar); 7.45-7.51 (м, 1H, Ar); 7.62 (уш. с, 1 H, NH). 

15о 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 2.27 (с, 3 H, CCH3); 2.55 (с, 2 H, 4-CH2); 4.42 (с, 2 H, 1-CH2); 4.55 (д, 2 H, J = 5.8, NHCH2); 6.84-6.89 (м, 2 H, Ar); 6.91 (уш. т, 1 H, 

J = 5.8, NHCH2); 7.13-7.28 (м, 7 H, Ar); 7.67 (уш. с, 1 H, NH). 

15п 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 1.64-1.77 (м, 2 H, NHCH2СН2); 2.30 (с, 3 H, CH3); 2.52 (с, 2 H, 4-CH2); 3.40-3.52 (м, 4 H, NHСН2 и СН2OH); 4.13 (т, 1 H, J = 5.1, 

OH); 4.31 (с, 2 H, 1-CH2); 6.33 (уш.т, 1 H, J = 5.1, NHCH2); 6.79-7.05 (м, 2 H, Ar); 7.46-7.54 (м, 2 H, Ar); 7.70 (уш.с, 1 H, NH). 

15р 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 2.30 (с, 3 H, CH3); 2.54 (с, 2 H, 4-CH2); 3.27 (с, 3 H, ОCH3); 3.41-3.53 (м, 4 H, NHCH2СН2); 4.32 (с, 2 H, 1-CH2); 6.29 (уш.т, 1 H, J = 

5.2, NHCH2); 6.96-7.03 (м, 2 H, Ar); 7.42-7.48 (м, 2 H, Ar); 7.75 (уш.с, 1 H, NH). 

15с 1.27 (с, 6 H, C(CH3)2); 2.56 (с, 2 H, 4-CH2); 3.32 (с, 3 H, OCH3); 3.50-3.63 (м, 4 H, NH(CH2)2); 3.96 (с, 3 H, COCH3); 4.34 (с, 2 H, 1-CH2); 6.44 (т, 1 H, J 

= 5.2, NHCH2); 6.81-6.93 (м, 3 H, Ar); 7.55 (уш. с, 1 H, NH); 8.378.43 (м, 1 H, Ar). 

15т 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 2.40-2.45 (м, 4 H, N(CH2)2); 2.52-2.58 (м, 4H, NHCH2CH2 и 4-CH2); 3.52-3.62 (м, 6 H, NHCH2, O(CH2)2);  3.96 (с, 3 H, OCH3); 4.33 

(с, 2 H, 1-CH2); 6.28 (уш. т, 1 H, J = 5.4, NHCH2); 6.79-6.93 (м, 3 H, Ar); 7.55 (уш. с, 1 H, NH); 8.40-8.45 (м, 1 H, Ar). 

15у 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 2.53 (с, 2 H, 4-СН2); 2.95 (д, 3 H, J = 4.4, NHCH3); 3.96 (с, 3 H, OСН3); 4.35 (с, 2 H, 1-СН2); 6.39 (к, 1 H, J = 4.4, NHCH2); 6.82-6.91 

(м, 3 H, Ar); 7.57 (уш.с, 1 H, NH); 8.51-8.57 (м, 1 H, Ar). 

15ф 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 2.54 (с, 2 H, 4-CH2); 2.93 (д, 3 H, J = 4.4, NHCH3); 3.76 (с, 3 H, OСН3); 4.32 (с, 2 H, 1-CH2); 6.39 (к, 1 H, J = 4.4, NHCH3); 6.43 (дд, 

1 H, J1 = 8.4, J2 = 2.1, Ar); 7.01-7.11 (м, 1 H, Ar); 7.17 (уш.д, 1 H, J = 8.4, Ar); 7.41-7.47 (м, 1 H, Ar); 7.84 (уш.с, 1 H, NH).  

15х 1.28 (с, 6 H, 2СН3); 2.56 (с, 2 H, 4-CH2); 3.70 (с, 3 H, OСН3); 4.40 (с, 2 H, 1-CH2); 4.56 (д, 2 H, J = 5.8, NHCH2); 6.44 (д.т, 1 H, J1 = 7.1, J2 = 2.1, 

NHCH2); 6.93-7.05 (м, 3 H, 3СН); 7.10-7.16 (м, 2 H, 2СН); 7.52 (д.т, 1 H, J1 = 7.8, J2 = 2.0, CH); 7.92 (с, 1 H, NH); 8.33 (дд, 1 H, J1 = 6.2, J2 = 1.5, CH); 

8.41 (д, 1 H, J = 2.0, CH). 
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Продолжение таблицы 31 

1 2 

15ц 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 2.33-2.37 (м, 4 H, N(СН2)2); 2.47 (т, 2 H, J = 6.9, NCH2); 2.55 (с, 2 H, 4-CH2); 3.44-3.51 (м, 2 H, NHСН2); 3.52-3.57 (м, 4 H, 

O(СН2)2); 3.77 (с, 3 H, OСН3); 4.32 (с, 2 H, 1-CH2); 6.15 (уш.т, 1 H, J = 5.2, NHCH2); 6.45 (ддд, 1 H, J1 = 8.0, J2 = 3.5, J3 = 1.0, CH); 7.06 (т, 1 H, J = 

8.0, CH); 7.15 (ддд, 1 H, J1 = 8.0, J2 = 2.9, J3 = 1.0, CH); 7.26 (т, 1 H, J = 2.2, CH); 7.86 (уш.с, 1 H, NH). 

15ч 1.26 (с, 6 H, 2CH3); 2.28-2.34 (м, 4 H, N(CH2)2); 2.40 (т, 2 H, J = 7.0, NHCH2CH2); 2.53 (с, 2 H, 4-CH2); 3.40 (д, 2 H, J = 7.0, NHCH2CH2); 3.50-3.58 

(м, 4 H, O(CH2)2); 3.76 (с, 3 H, OCH3); 4.30 (с, 2 H, 1-CH2); 6.10 (уш. т, 1 H, J = 5.4, NHCH2); 6.71-6.79 (м, 2 H, Ar); 7.39-7.47 (м, 2 H, Ar); 7.73 

(уш. с, 1 H, NH). 

15ш 1.26 (с, 6 H, 2СН3); 2.53 (с, 2 H, 4-CH2); 2.85 (д, 3 H, J = 4.5, NHCH3); 3.76 (с, 3 H, ОCH3); 4.30 (с, 2 H, 1-CH2); 6.27 (к, 1 H, J = 4.5, NHCH3); 

6.72-6.78 (м, 2H, Ar); 7.51-7.56 (м, 2 H, Ar); 7.69 (уш.с, 1 H, NH). 

15э 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 2.53 (с, 2 H, 4-CH2); 3.31 (с, 3 H, ОCH3); 3.51-3.62 (м, 4 H, NHCH2СН2); 3.76 (с, 3 H, CH2ОCH3); 4.35 (с, 2 H, 1-CH2); 6.22 (т, 

1 H, J = 5.2, NHCH2); 6.85-6.90 (м, 2 H, Ar); 7.53-7.65 (м, 2H, Ar); 7.83 (уш.с, 1 H, NH). 

15ю 1.27 (с, 6 H, 2СН3); 2.16 (с, 6 H, N(СН3)2); 2.39 (т, 2 H, J = 6.8, NCH2); 2.53 (с, 2 H, 4-CH2); 3.35-3.43 (м, 2 H, NHСН2); 3.77 (с, 3 H, ОCH3); 4.31 

(с, 2 H, 1-CH2); 5.97 (уш.т, 1 H, J = 5.4, NHCH3); 6.71-6.78 (м, 2 H, Ar); 7.43-7.50 (м, 2 H, Ar); 7.70 (уш.с, 1 H, NH). 

15я 1.26 (с, 6 H, 2СН3); 1.56-1.81 (м, 4 H, 2СН2); 2.54 (с, 2 H, 4-CH2); 3.38-3.64 (м, 5 H, NHСН2СН2, СН); 3.78 (с, 3 H, ОCH3); 4.36 (с, 2 H, 1-CH2); 

6.12 (уш.т, 1 H, J = 5.1, NHCH2); 6.73-6.78 (м, 2 H, Ar); 7.43-7.51 (м, 2 H, Ar); 7.76 (уш.с, 1 H, NH). 

 

Таблица 32 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-aмино-1-арил-6-оксо-1,6-дигидропиридин-3-карбонитрилов 18б-з, 19б-з 
 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf
*
 Тпл, 

o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N C H N 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

18б 78 0.67 146-147 69.95 6.15 13.51 С18Н19N3O2 69.88 6.19 13.58 

18в 75 0.65 270-271 69.97 6.23 13.49 С18Н19N3O2 69.88 6.19 13.58 

18г 81 0.65 265-266 69.81 6.24 13.65 С18Н19N3O2 69.88 6.19 13.58 

18д 77 0.68 253-254 66.38 5.84 12.98 С18Н19N3O3 66.45 5.89 12.91 

18е 76 0.67 258-259 66.52 5.85 12.82 С18Н19N3O3 66.45 5.89 12.91 

18ж 79 0.68 298-299 66.56 5.93 12.86 С18Н19N3O3 66.45 5.89 12.91 

18з 82 0.69 300-301 62.99 4.93 12.65 С17Н16ClN3O2 61.91 4.89 12.74 

19б 76 0.65 239-240 73.03 6.17 14.96 С17Н17N3O 73.10 6.13 15.04 

19в 72 0.65 247-248 73.17 6.09 15.12 С17Н17N3O 73.10 6.13 15.04 

19г 75 0.66 306-307 72.98 6.18 15.15 С17Н17N3O 73.10 6.13 15.04 
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Продолжение таблицы 32 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

19д 76 0.64 224-225 69.21 5.83 14.17 С17Н17N3O2 69.14 5.80 14.23 

19е 79 0.65 238-239 69.08 5.85 14.15 С17Н17N3O2 69.14 5.80 14.23 

19ж 73 0.65 290-291 69.25 5.76 14.31 С17Н17N3O2 69.14 5.80 14.23 

19з 81 0.68 258-260 64.19 4.75 13.93 С16Н14ClN3O 64.11 4.71 14.02 

                 *ТСХ в системе пиридин–этанол, 1:1. 

Таблица 33 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 18б-з, 19б-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3) 

18б 1.30 (с, 6 H, 2СН3); 2.09 (с, 3 H, CH3); 2.47 (с, 2 H, 4-CH2); 4.27 (с, 2 H, 1-CH2); 6.19 (уш.с, 2H, NH2); 7.07-7.13 (м, 1H, Ar); 7.74-7.43 (м, 3H, Ar). 

18в 1.30 (с, 6 H, 2СН3); 2.44 (с, 3 H, CH3); 2.45 (с, 2 H, 4-CH2); 4.23 (с, 2 H, 1-CH2); 6.18 (уш.с, 2 H, NH2); 6.96-7.02 (м, 2 H, Ar); 7.31 (уш. д, 1 H, J = 

7.7, Ar); 7.45 (т, 1 H, J = 7.7, Ar). 

18г 1.29 (с, 6H, 2СН3); 2.45 (с, 2H, 4-CH2); 2.46 (с, 3H, CH3); 4.26 (с, 2H, 1-CH2); 6.12 (уш.с, 2H, NH2); 7.05-7.11 (м, 2H, Ar); 7.34-7.38 (м, 2H, Ar). 

18д 1.30 (с, 6 H, 2СН3); 2.45 (с, 2 H, 4-CH2); 3.83 (с, 3H, OCH3); 4.26 (с, 2H, 1-CH2); 6.18 (уш.с, 2H, NH2); 7.08-7.11 (м, 2 H, Ar); 7.15-7.19 (м, 1 H, 

Ar); 7.45-7.51 (м, 2 H, Ar). 

18е 1.29 (с, 6 H, 2СН3); 2.45 (с, 2 H, 4-CH2); 3.84 (с, 3 H, OCH3); 4.26 (с, 2 H, 1-CH2); 6.25 (уш.с, 2 H, NH2); 6.74-6.79 (м, 2 H, Ar); 7.04 (ддд, 1 H, J1 = 

8.3, J2 = 2.4, J1 = 0.9, Ar); 7.46 (т, 1 H, J = 8.3, Ar). 

18ж 1.29 (с, 6 H, 2СН3); 2.44 (с, 2 H, 4-CH2); 3.85 (с, 3 H, OCH3); 4.26 (с, 2 H, 1-CH2); 6.19 (уш.с, 2 H, NH2); 7.04-7.14 (м, 4 H, Ar). 

18з 1.30 (с, 6 H, 2СН3); 2.44 (с, 2 H, 4-CH2); 4.25 (с, 2 H, 1-CH2); 6.45 (уш.с, 2 H, NH2); 7.18-7.23 (м, 2 H, Ar); 7.52-7.57 (м, 2 H, Ar). 

19б 1.68-1.85 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.10 (с, 3 H, CH3); 2.27-2.34 (м, 2 H, 8-CH2); 2.57-2.65 (м, 2 H, 5-CH2); 5.92 (уш.с, 2 H, NH2); 7.05-7.11 (м, 1 H, Ar); 

7.34-7.44 (м, 3 H, Ar). 

19в 1.66-1.82 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.24-2.31 (м, 2 H, 8-CH2); 2.44 (с, 3 H, CH3); 2.54-2.61 (м, 2 H, 5-CH2); 5.94 (уш.с, 2 H, NH2); 6.93-7.00 (м, 2 H, Ar); 

7.30 (уш. д, 1 H, J = 7.7, Ar); 7.44 (т, 1 H, J = 7.7, Ar). 

19г 1.67-1.82 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.25-2.31 (м, 2 H, 8-CH2); 2.45 (с, 3 H, CH3); 2.55-2.61 (м, 2 H, 5-CH2); 5.89 (уш.с, 2 H, NH2); 7.03-7.09 (м, 2 H, Ar); 

7.32-7.38 (м, 2 H, Ar). 

19д 1.69-1.85 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.26-2.34 (м, 2 H, 8-CH2); 2.55-2.64 (м, 2 H, 5-CH2); 3.83 (с, 3 H, OCH3); 5.91 (уш.с, 2 H, NH2); 7.04-7.19 (м, 3 H, Ar); 

7.43-7.52 (м, 1 H, Ar). 

19е 1.70-1.83 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.24-2.31 (м, 2 H, 8-CH2); 2.53-2.60 (м, 2 H, 5-CH2); 3.85 (с, 3 H, OCH3); 5.95 (уш.с, 2 H, NH2); 6.76-6.82 (м, 2 H, Ar); 

7.03-7.09 (м, 1 H, Ar); 7.42-7.48 (м, 1 H, Ar). 

19ж 1.70-1.79 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.25-2.33 (м, 2 H, 8-CH2); 2.56-2.62 (м, 2 H, 5-CH2); 3.83 (с, 3 H, OCH3); 5.93 (уш.с, 2 H, NH2); 7.02-7.18 (м, 4 H, Ar). 

19з 1.66-1.82 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.23-2.32 (м, 2 H, 8-CH2); 2.53-2.62 (м, 2 H, 5-CH2); 6.18 (уш.с, 2H, NH2); 7.13-7.20 (м, 2H, Ar); 7.50-7.57 (м, 2H, Ar). 
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Таблица 34 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-метилсульфанил-8-циклоалкиламино-3-карбонитрилов 21а,б,г-е,з,и 

 
Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf* Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

21а 82.5 0.76 187-188 63.25 6.90 13.74 10.37 С16Н21N3OS 63.34 6.98 13.85 10.57 

21б 78.4 0.64 146-147 64.18 7.13 13.06 9.98 С17Н23N3OS 64.32 7.30 13.24 10.10 

21г 80.3 0.71 138-140 65.00 7.38 12.45 9.56 С18Н25N3OS 65.22 7.60 12.68 9.67 

21д 83.7 0.72 144-146 65.78 6.86 15.20 11.53 С15Н19N3S 65.90 7.00 15.37 11.73 

21е 78.6 0.61 126-127 66.45 7.22 14.38 10.90 С16Н21N3S 66.86 7.36 14.62 11.15 

21з 80.6 0.66 112-114 67.60 7.47 13.68 10.46 С17Н23N3S 67.74 7.69 13.94 10.64 

21и 72.1 0.65 158-160 60.85 6.03 15.08 11.42 С14Н17N3OS 61.07 6.22 15.26 11.64 

*ТСХ в системе этанол–хлороформ, 3:1. 

 

Таблица 35 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 21а,б,г-е,з,и 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

21а 1.28 (с, 6 H, 2CH3); 1.92-1.98 (м, 4 H, 2CH2); 2.52 (с, 3 H, SCH3); 2.61 (с, 2 H, 4-CH2); 3.61-3.69 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.71 (с, 2 H, 1-CH2). 

21б 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 1.63-1.74 (м, 6 H, 3CH2); 2.55(с, 3 H, SCH3); 2.67 (с, 2 H, 4-CH2); 3.25-3.29 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.45 (с, 2 H, 1-CH2). 

21г 1.00 (д, 3 H, J = 6.4, CHCH3); 1.22-1.36 (м, 2 H, CH2CH); 1.71-1.74 (м, 2H, CHCH2); 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 1.60-1.65 (м, 1 H, CHCH3); 2.55 (с, 3 H, 

SCH3);  2.67 (с, 2 H, 4-CH2); 2.90-3.67 (м, 2 H, N(CH2)2); 4.44 (с, 2 H, 1-CH2). 

21д 1.68-1.72 (м, 2 H, 6-CH2); 1.85-1.89 (м, 2 H, 7-CH2); 1.91-1.97 (м, 4 H, 2CH2); 2.53 (с, 3 H, SCH3); 2.60-2.65 (м, 2 H, 8-CH2); 2.75-2.78 (м, 2 H, 5-

CH2);  3.60-3.67 (м, 4 H, N(CH2)2). 

21е 1.64-1.84 (м, 10 H, 6-CH2, 7-CH2, 3CH2); 2.48-2.53 (м, 8 H, 8-CH2); 2.54 (с, 3 H, SCH3); 2.77-2.80 (м, 2 H, 5-CH2); 3.24-3.27 (м, 2 H, N(CH2)2). 

21з 1.00 (д, 3 H, J = 6.4, CHCH3); 1.22-1.37 (м, 2 H); 1.55-1.77 (м, 5 H); 1.79-1.89 (м, 10 H, 6-CH2, 7-CH2, 3CH2); 2.48-2.51 (м, 2 H, 8-CH2); 2.54 (с, 3 

H, SCH3); 2.77-2.81 (м, 2 H, 5-CH2); 2.83-2.87 (м, 2 H, NCH2); 3.68-3.71 (м, 2 H, NCH2). 

21и 2.05-2.10 (м, 2 H, 6-CH2); 2.53 (с, 3 H, SCH3); 2.84-2.89 (м, 2 H, 5-CH2); 2.90-2.93 (м, 2 H, 7-CH2); 3.58-3.73 (м, 8 H, C4H8NO). 
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Таблица 36 

Физико-химические характеристики тозилатов конденсированных 1-амино-6-циклоалкиламино-3-циано-2-метилсульфанилпиридиниумов 

22а-и 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

22а 68.0 0.56 176-178 56.19 5.98 11.25 12.90 С23Н30N4O4S2 56.31 6.16 11.42 13.07 

22б 57.8 0.71 180-182 56.88 6.24 10.91 12.50 С24Н32N4O4S2 57.12 6.39 11.10 12.71 

22в 65.1 0.62 145-147 54.26 5.76 10.88 12.53 С23Н30N4O5S2 54.53 5.97 11.06 12.66 

22г 67.0 0.57 162-166 57.76 6.42 10.69 12.21 С25Н34N4O4S2 57.89 6.61 10.80 12.36 

22д 58.1 0.64 176-178 57.20 5.91 12.00 13.68 С22Н28N4O3S2 57.37 6.13 12.16 13.92 

22e 61.3 0.63 178-180 57.97 6.15 11.66 13.25 С23Н30N4O3S2 58.20 6.37 11.80 13.51 

22ж 69.4 0.63 186-188 55.32 5.78 11.52 13.19 С22Н28N4O4S2 55.44 5.92 11.76 13.45 

22з 64.3 0.57 188-189 58.72 6.48 11.35 12.97 С24Н32N4O3S2 58.99 6.60 11.47 13.12 

22и 60.4 0.62 179-181 54.28 5.50 11.87 13.68 С21Н26N4O4S2 54.53 5.67 12.11 13.86 

*ТСХ в системе BuOAc:HOAc:EtOH:H2O, 3:2:1:1.  

Таблица 37 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 22а-и 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6 и СDCl3*) 

1 2 

22а 1.32 (с, 3 H, CCH3); 1.33 (с, 3 H, CCH3); 1.93-1.97 (м, 4 H, 2CH2); 2.35 (с, 3 H, CH3C6H4); 2.73 (д, 1 H, J = 18.3, 4-CHH); 2.76 (д, 1 H, J = 18.3, 4-

CHH); 3.32 (с, 3 H, SCH3); 3.74-3.85 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.86 (д, 1 H, J = 16.0, 1-CHH); 4.91 (д, 1 H, J = 16.0; 1-CHH); 6.76 (уш. с, 2 H, NH2); 7.00-

7.06 (м, 2 H, Ar); 7.45-7.48 (м, 2 H, Ar). 

22б 1.33 (с, 3 H, CCH3); 1.34 (с, 3 H, CCH3); 1.66-1.73 (м, 6 H, 3CH2); 2.34 (с, 3 H, CH3C6H4); 2.80 (д, 1 H, J = 18.0, 4-CHH); 2.83 (д, 1 H, J = 18.0, 4-

CHH); 3.35 (с, 3 H, SCH3); 3.42-3.46 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.55 (с, 2 H, 1-CH2); 6.81 (уш. с, 2 H, NH2); 7.02-7.08 (м, 2 H, Ar); 7.42-7.47 (м, 2 H, Ar). 

22в *1.34 (с, 3H, CH3); 1.35 (с, 3H, CH3); 2.35 (с, 3H, CH3 Ar); 2.81 (с, 2H, 4-CH2); 3.45 (с, 3H, SCH3); 3.41-3.47 (м, 4H, N(CH2)2); 3.67-3.71 (м, 4H, 

O(CH2)2); 4.52 (с, 2H, 1-CH2); 6.92 (уш.с, 2H, NH2); 7.05-7.11 (м, 2H, Ar); 7.55-7.58 (м, 2H, Ar).   

22г 1.00 (д, 3 H, J = 6.3, CHCH3); 1.28-1.77 (м, 5 H, CH2CHCH2); 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 2.34 (с, 3 H, CH3C6H4); 2.80 (д, 1 H, J = 18.3, 4-CHH); 2.83 (д, 1 

H, J = 18.3, 4-CHH); 2.88-3.05 (м, 2 H, NCH2); 3.90-3.93 (м, 2 H, NCH2); 3.35 (с, 3 H, SCH3); 4.55 (с, 2 H, 1-CH2); 6.82 (уш. с, 2 H, NH2); 7.01-7.06 

(м, 2 H, Ar); 7.42-7.47 (м, 2H, Ar). 

22д 1.70-1.74 (м, 2 H, 7-CH2); 1.79-1.84 (м, 2 H, 6-CH2); 1.91-1.98 (м, 4 H, 2CH2); 2.34 (с, 3 H, CH3Ar); 2.80-2.88 (м, 4 H, 5-CH2, 8-CH2); 3.30 (с, 3 H, 

SCH3); 3.67-3.76 (м, 2 H, NCH2); 3.78-3.87 (м, 2 H, NCH2); 6.71 (уш. с, 2 H, NH2); 7.01-7.08 (м, 2 H, Ar); 7.41-7.49 (м, 2 H, Ar). 
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Продолжение таблицы 37 

1 2 

22e 1.63-1.74 (м, 8 H, 7-CH2, 3CH2); 1.87 (м, 2 H, 6-CH2); 2.32 (с, 3 H, CH3Ar); 2.60-2.65 (м, 2 H, 8-CH2); 2.88-2.95 (м, 2 H, 5-CH2); 3.31 (с, 3 H, 

SCH3); 3.40-3.47 (м, 4 H, N(CH2)2); 6.70 (уш. с, 2 H, NH2); 7.00-7.08 (м, 2 H, Ar); 7.42-7.50 (м, 2 H, Ar). 

22ж 1.71-1.76 (м, 2 H, 7-CH2); 1.90-1.97 (м, 2 H, 6-CH2); 2.35 (с, 3 H, CH3Ar); 2.60-2.67 (м, 2 H, 8-CH2); 2.91-2.98 (м, 2 H, 5-CH2); 3.36 (с, 3H, SCH3); 

3.47-3.53 (м, 4H, N(CH2)2); 3.70-3.76 (м, 4H, O(CH2)2); 6.80 (уш. с, 2H, NH2); 6.98-7.06 (м, 2H, Ar); 7.45-7.49 (м, 2H, Ar). 

22з 1.01 (д, 3 H, J = 6.3, CHCH3); 1.28-1.90 (м, 9 H, 6-CH2, 7-CH2, CH2CHCH2); 2.35 (с, 3 H, CH3Ar); 2.60-2.64 (м, 2 H, 8-CH2); 2.89-3.02 (м, 4 H, 5-

CH2, NCH2); 3.35 (с, 3 H, SCH3); 3.87-3.93 (м, 2 H, NCH2); 6.78 (уш. с, 2 H, NH2); 7.00-7.08 (м, 2 H, Ar); 7.39-7.47 (м, 2 H, Ar). 

22и 2.12-2.16 (м, 2H, 6-CH2); 2.32 (с, 3 H, CH3Ar); 3.00-3.10 (м, 4 H, (5-CH2, 7-CH2); 3.30 (с, 3 H, SCH3); 3.68-3.74 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.76-3.84 (м, 4 

H, O(CH2)2); 6.69 (уш. с, 2 H, NH2); 7.00-7.08 (м, 2 H, Ar); 7.39-7.46 (м, 2 H, Ar). 

 

Таблица 38 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-гидроксиэтилсульфанил-6-циклоалкиламинопиридин-3-карбонитрилов 23а-з 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

23а 89 0.59 148–150 61.08 6.77 12.47 9.52 C17H23N3O2S 61.23 6.95 12.60 9.62 

23б 75 0.58 151–152 62.07 7.38 11.78 9.45 C18H25N3O2S 62.22 7.25 12.09 9.23 

23в 92 0.60 138–140 58.22 6.71 11.85 8.95 C17H23N3O3S 58.43 6.63 12.02 9.18 

23г 80 0.56 142–144 63.58 7.10 13.61 10.45 C16H21N3OS 63.34 6.98 13.85 10.57 

23д 77 0.62 124–126 64.58 7.51 13.07 9.86 C17H23N3OS 64.32 7.30 13.24 10.10 

23е 70 0.58 108–110 60.07 6.78 13.33 9.77 C16H21N3O2S 60.16 6.63 13.15 10.04 

23ж 73 0.61 165–167 62.18 6.80 14.63 11.21 C15H19N3OS 62.25 6.62 14.52 11.08 

23з 70 0.57 128–130 59.06 6.46 13.88 10.67 C15H19N3O2S 58.99 6.27 13.76 10.50 

*ТСХ в системе хлороформ–этанол, 1:1. 

Таблица 39 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 23а-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

1 2 

23а 1.28 (с, 6 H, 2CH3); 1.90-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 2.60 (с, 2 H, 4-CH2); 3.26 (т, 2 Н, J 3= 6.8, SCH2CH2); 3.58–3.68 (м, 6 Н, N(CH2)2, CH2OH); 4.56 (уш. c, 1 

H, OH); 4.71 (с, 2 H, 1-CH2). 
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Продолжение таблицы 39 

1 2 

23б 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 1.65-1.72 (м, 6 H, 3CH2); 2.66 (с, 2 H, 4-CH2); 3.23-3.27 (м, 6 Н, N(CH2)2, SCH2CH2); 3.63 (т, 2 Н, J3 = 6.7, CH2OH); 4.45 (с, 2 H, 

1-CH2); 4.55 (уш. c, 1 H, OH). 

23в 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 2.68 (с, 2 H, 4-CH2); 3.26 (т, 2 Н, J 3= 6.8, SCH2CH2); 3.26-3.31 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.62 (т, 2 Н, J3 = 6.8, CH2OH); 3.70-3.76 (м, 4 

Н, O(CH2)2); 4.47 (с, 2 H, 1-CH2); 4.63 (уш. c, 1 H, OH). 

23г 1.61-1.79 (м, 4 H, 6,7-CH2); 1.87–1.97 (м, 4 H, 2CH2); 2.62 (т, 2 H, J 3= 5.9, 8-CH2); 2.71 (т, 2 H, J3 = 6.3, 5-CH2); 3.22 (т, 2 H, J3 = 6.7, SCH2CH2); 

3.56-3.65 (м, 6 Н, N(CH2)2, CH2OH); 4.48 (т, 1 H, J3 = 5.6, OH). 

23д 1.62-1.86 (м, 10 H, 6,7-CH2, 3CH2); 2.50 (т, 2 H, J 3= 6.1, 8-CH2); 2.79 (т, 2 H, J3 = 6.6, 5-CH2); 3.21-3.32 (м, 6 Н, N(CH2)2, SCH2CH2); 3.62 (т, 2 Н, J3 

= 6.7, CH2OH); 4.25 (уш. c, 1 H, OH). 

23е 1.65-1.77 (м, 2 H, 7-CH2); 1.83–1.93 (м, 2 H, 6-CH2); 2.51 (т, 2 H, J3 = 6.1, 8-CH2); 2.82 (т, 2 H, J3 = 6.4, 5-CH2); 3.22–3.33 (м, 6 Н, N(CH2)2, 

SCH2CH2); 3.58–3.71 (м, 6 Н, O(CH2)2, CH2OH); 4.58 (уш. c, 1 H, OH). 

23ж 1.94-2.00 (м, 4 H, 2CH2); 2.00–2.11 (м, 2 H, 6-CH2); 2.83 (т, 2 Н, 
3
J = 7.6, 7-CH2); 3.13 (т, 2 Н, J 3= 7.3, 5-CH2); 3.23 (т, 2 Н, J3 = 6.8, SCH2CH2); 3.61 

(т, 2 Н, J3 = 6.8, CH2OH); 3.69–3.75 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.48 (уш. с, 1 H, OH). 

23з 2.05-2.15 (м, 2 H, 6-CH2); 2.86–2.95 (м, 4 Н, 5,6-CH2); 3.22 (т, 2 Н, J3 = 6.9, SCH2CH2); 3.57-3.63 (м, 6 Н, N(CH2)2, CH2OH); 3.68-3.73 (м, 4 Н, 

O(CH2)2); 4.59 (уш. с, 1 H, OH). 

 

 

Таблица 40 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-оксо-6-циклоалкиламинопиридин-3-карбонитрилов 24а-з 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N C H N 

24а 73 0.68 255–257 65.82 6.88 15.26 C15H19N3O2 65.91 7.01 15.37 

24б 90 0.70 244–245 66.72 7.46 14.71 C16H21N3O2 66.88 7.37 14.62 

24в 85 0.66 280–282 62.12 6.43 14.70 C15H19N3O3 62.27 6.62 14.52 

24г 65 0.64 272–273 69.31 7.21 17.35 C14H17N3O 69.11 7.04 17.27 

24д 65 0.68 >360  70.25 7.23 16.50 C15H19N3O 70.01 7.44 16.33 

24е 88 0.71 253–254 65.02 6.77 16.38 C14H17N3O2 64.85 6.61 16.20 

24ж 73 0.67 >360 68.21 6.65 18.45 C13H15N3O 68.10 6.59 18.33 

24з 88 0.66 228–230 63.51 6.32 17.28 C13H15N3O2 63.66 6.16 17.13 

          *ТСХ в системе пиридин–этилацетат, 1:4. 
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Таблица 41 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 24а-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

24а 1.27 (с, 6 H, 2CH3); 1.88-1.99 (м, 4H, 2CH2); 2.58 (с, 2H, 4-CH2); 3.54-3.60 (м, 4Н, N(CH2)2); 4.63 (с, 2H, 1-CH2); 10.31 (уш. с, 1H, NH). 

24б 1.28 (с, 6H, 2CH3); 1.63-1.70 (м, 6H, 3CH2); 2.64 (с, 2H, 4-CH2); 3.13-3.19 (м, 4Н, N(CH2)2 ); 4.38 (с, 2H, 1-CH2); 11.29 (уш. с, 1H, NH). 

24в 1.28 (с, 6 H, 2CH3); 2.66 (с, 2 H, 4-CH2); 3.18-3.23 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.68-3.73 (м, 4 Н, O(CH2)2); 4.43 (с, 2 H, 1-CH2); 11.45 (уш. с, 1 H, NH). 

24г 1.61-1.69 (м, 2 H, 7-CH2); 1.71-1.80 (м, 2 H, 6-CH2); 1.88-1.96 (м, 4 H, 2CH2); 2.55 (т, 2 H, J3 = 6.1, 8-CH2); 2.71 (т, 2 H, J3 = 6.5, 5-CH2); 3.51-3.62 

(м, 4 Н, N(CH2)2); 10.60 (уш. с, 1 H, NH). 

24д 1.60-1.84 (м, 10 H, 6,7-CH2, 3CH2); 2.41 (т, 2H, 
3
J = 5.9, 8-CH2); 2.76 (т, 2H, J3 = 6.5, 5-CH2); 3.13-3.18 (м, 4 Н, N(CH2)2 ); 11.12 (уш. с, 1 H, NH). 

24е 1.63-1.85 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.45 (т, 2 H, J3 = 5.8, 8-CH2); 2.78 (т, 2 H, J3 = 6.5, 5-CH2); 3.17-3.22 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.68-3.72 (м, 4 Н, O(CH2)2); 

11.17 (уш. с, 1 H, NH). 

24ж 1.82-1.98 (м, 6 H, 6-CH2, 2CH2); 2.70 (т, 2 Н, J3 = 7.7, 7-CH2); 3.01 (т, 2 Н, J3 = 7.2, 5-CH2); 3.56-3.67 (м, 4 H, N(CH2)2); 10.44 (уш. с, 1 H, NH). 

 

Таблица 42 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-алкокси-6-циклоалкиламинопиридин-3-карбонитрилов 27а-о 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N C H N 

27а 94 0.75 77–79 69.06 7.32 13.47 C18H23N3O2 68.98 7.40 13.41 

27б 98 0.71 149–151 69.52 6.85 13.38 C18H21N3O2 69.43 6.80 13.49 

27в 90 0.76 82–84 69.81 7.62 12.90 C19H25N3O2 69.70 7.70 12.83 

27г 93 0.71 128–130 70.22 7.18 12.85 C19H23N3O2 70.13 7.12 12.91 

27д 87 0.75 93–95 65.76 7.09 12.67 C18H23N3O3 65.63 7.04 12.76 

27е 92 0.70 118–120 66.12 6.50 12.77 C18H21N3O3 66.04 6.47 12.84 

27ж 67.9 0.68 144-145 60.71 6.67 11.26 C19H24N3O5 60.79 6.71 11.19 

27з 88 0.76 71–73 72.76 7.76 14.02 C18H23N3O 72.70 7.80 14.13 

27и 92 0.71 95–97 73.12 7.21 14.15 C18H21N3O 73.19 7.17 14.23 

27к 92 0.74 104–106 68.26 7.10 13.95 C17H21N3O2 68.20 7.07 14.04 

27л 89 0.75 111–113 68.74 6.38 14.21 C17H19N3O2 68.67 6.44 14.13 

27м 75.5 0.67 106-107 62.52 6.75 12.08 C18H23N3O4 62.59 6.71 12.17 

27н 89 0.72 117–119 67.44 6.75 17.64 C16H19N3O2 67.35 6.71 14.73 

27о 89 0.70 164–166 67.91 6.01 14.77 C16H17N3O2 67.83 6.05 14.83 

                 *ТСХ в системе хлороформ–эфир, 1:3. 
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Таблица 43 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 27а-о 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (CDCl3 и ДМСО-d6

*
) 

27а 1.22 (с, 6 H, 2CH3); 1.80 (м, 4 H, 2CH2); 2.63 (с, 2 H, 4-CH2); 3.53 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.71 (с, 2 H, 1-CH2); 4.78 (д, 2 H, J = 5.5, OCH2); 5.14 (д, 1 H, 

J = 10.4, CH=CH2); 5.31 (д, 1 H, J = 17.2, CH=CH2); 5.98 (м, 1 H, CH=CH2). 

27б 1.31 (с, 6 H, 2CH3); 1.95 (т, 4 H, J = 6.6, 2CH2); 2.42 (с, 1 H, C≡CH); 2.74 (с, 2 H, 4-CH2); 3.65 (т, 4 H, J = 6.6, N(CH2)2); 4.81 (с, 2 H, 1-CH2); 4.97 

(д, 2 H, J = 2.4, OCH2). 

27в 1.26 (с, 6 H, 2CH3); 1.59 (м, 6 H, 3CH2); 2.70 (с, 2 H, 4-CH2); 3.18 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.46 (с, 2 H, 1-CH2); 4.81 (д, 2 H, J = 5.5, OCH2); 5.18 (д, 1 H, 

J = 10.5, CH=CH2); 5.34 (д, 1 H, J = 17.2, CH=CH2); 5.99 (м, 1 H, CH=CH2). 

27г 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 1.63 (м, 6 H, 3CH2); 2.40 (т, 1H, J = 2.3, C≡CH); 2.74 (с, 2 H, 4-CH2); 3.26 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.50 (с, 2 H, 1-CH2); 4.95 (д, 2 H, J 

= 2.2, OCH2). 

27д 1.24 (с, 6 H, 2CH3); 2.70 (с, 2 H, 4-CH2); 3.18-3.25 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.74 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.47 (с, 2 H, 1-CH2); 4.80 (д, 2 H, J = 5.5, OCH2); 5.17 

(д, 1 H, J = 10.2, CH=CH2); 5.33 (д, 1 H, J = 17.2, CH=CH2); 5.97 (м, 1 H, CH=CH2). 

27е 1.33 (с, 6 H, 2CH3); 2.43 (т, 1 H, J = 3.1, C≡CH); 2.80 (с, 2 H, 4-CH2); 3.34 (т, 4 H, J = 6.1, N(CH2)2); 3.81 (т, J = 6.3, 4 H, О(CH2)2); 4.55 (с, 2 H, 1-

CH2); 4.99 (д, 2 H, J = 2.2, OCH2). 

27ж *1.24 (т, 3 H, J = 7.1, CH2CH3); 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 2.82 (с, 2 H, 4-CH2); 3.15-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.58-3.65 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.15 (к, 2 H, J = 

7.1, CH2CH3); 4.37 (с, 2 H, 1-CH2); 4.85 (с, 2 H, OCH2). 

27з 1.52-1.67 (м, 10 H, 6,7-СH2, 3CH2); 2.34 (т, 2 H, J = 5.9, 8-СH2); 2.70 (т, 2 H, J = 6.6, 5-СH2); 3.10 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.73 (д, 2 H, J = 5.5, OCH2); 

5.08 (д, 1 H, J = 10.6, CH=CH2); 5.26 (д, 1 H, J = 17.2, CH=CH2); 5.91 (м, 1 H, CH=CH2). 

27и 1.67-1.83 (м, 10 H, 6,7-СH2, 3CH2); 2.41 (т, 1 H, J = 2.3, C≡CH); 2.49 (т, 2 H, J = 5.9, 8-СH2); 2.86 (т, 2 H, J = 6.7, 5-СH2); 3.24-3.30 (м, 4 H, 

N(CH2)2); 4.99 (д, 2 H, J = 2.4, OCH2). 

27к 1.69 (м, 4 H, 6,7-СH2); 2.42 (т, 2 H, J = 5.9, 8-CH2); 2.76 (т, 2 H, J = 6.6, 5-CH2); 3.22 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.72 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.79 (д, 2 H, J = 5.4, 

OCH2); 5.15 (д, 1 H, J = 10.4, CH=CH2); 5.32 (д, 1 H, J = 1.6, CH=CH2); 5.97 (м, 1 H, CH=CH2). 

27л 1.73 (м, 4 H, 6,7-СH2); 2.38 (т, 1 H, J = 2.3, C≡CH); 2.46 (т, 2 H, J = 5.9, 8-СH2); 2.85 (т, 2 H, J = 6.5, 5-СH2); 3.28-3.34 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.72-3.80 

(м, 4 H, O(CH2)2); 4.94 (д, 2 H, J = 2.4, OCH2). 

27м *1.27 (т, 3 H, J = 7.1, CH2CH3); 1.66-1.75 (м, 2 H, 7-СH2); 1.79-1.89 (м, 2 H, 6-СH2); 2.47-2.52 (м, 2 H, 8-СH2); 2.83-2.89 (м, 2 H, 5-СH2); 3.18-3.23 

(м, 4 H, N(CH2)2); 3.66-3.71 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.18 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3); 4.83 (с, 2 H, OCH2). 

27н 1.98-2.03 (м, 2 H, 6-CH2); 2.77-2.84 (м, 4 H, 5,7-CH2); 3.48-3.56 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.65-3.71 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.76 (д, 2 H, J = 5.1, OCH2); 5.16 (д, 

1 H, J = 10.5, CH=CH2); 5.32 (д, 1 H, J = 17.2, CH=CH2); 5.96 (м, 1 H, CH). 

27о 2.06-2.12 (м, 2H, 6-СH2); 2.41 (т, 1 H, J = 2.3, C≡CH); 2.89 (т, 2 H, J = 7.2, 7-СH2); 2.94 (т, 2 H, J = 7.7, 5-СH2); 3.58-3.66 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.69-

3.78 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.94 (д, 2 H, J = 2.2, OCH2). 
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Таблица 44 
 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-алкилсульфанил-3-циано-6-циклоалкиламинопиридинов 28а-г, 29а-д, 30а,б 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

28а 75 0.64 139-140 61.59 6.93 10.71 8.29 С20Н27N3O3S 61.67 6.99 10.79 8.23 

28б 70 0.65 222-224 58.57 5.45 11.67 6.63 C23H25ClN4O3S  58.41 5.33 11.85 6.78 

28в 68 0.68 168–70 59.87 5.78 12.54 7.08 C22H26N4O4S 59.71 5.92 12.66 7.24 

28г 74 0.59 225–226 54.11 5.32 15.83 14.21 C20H23N5O3S2 53.92 5.20 15.72 14.39 

29a 89 0.63 140-142 61.98 7.06 12.20 9.08 C18H25N3O2S 62.22 7.25 12.09 9.23 

29б 68 0.63 153– 54 55.23 4.75 11.67 6.83 C23H23Cl2N3O2S 55.35 4.64 11.74 6.72 

29в 72 0.67 140–141 66.27 6.59 12.71 7.56 C24H28N4O2S 66.03 6.46 12.83 7.34 

29г 73 0.69 213–214 63.84 6.41 12.53 6.92 C24H28N4O3S 63.70 6.24 12.38 7.08 

29д 68 0.69 181–182 61.38 5.89 12.15 6.92 C24H28N4O4S 61.52 6.02 11.96 6.84 

30a 77 0.58 158-160 61.06 7.02 12.71 9.49 C17H23N3O2S.  61.24 6.95 12.60 9.61 

30б 81 0.62 145-146 62.52 6.78 12.05 9.32 С18Н23N3O2S 62.58 6.71 12.16 9.28 

*ТСХ в системе хлороформ–этанол, 1:1. 

Таблица 45 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 28а-г, 29а-д, 30а,б 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

1 2 

28а 1.27 (т, 3 Н, J = 7.1, СН2СН3); 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 1.65-1.70 (м, 6 Н, 3СН2); 2.69 (с, 2 Н, 4-CH2); 3.20-3.24 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.94 (с, 2 H, SCH2); 

4.13 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3); 4.45 (с, 2 Н, 1-CH2). 

28б 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 2.70 (с, 2 H, 4-CH2); 3.21-3.26 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.58-3.63 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.01 (с, 2 H, SCH2); 4.46 (с, 2 H, 1-CH2); 6.98 

(ддд, 1 H, J 1= 8.0, J 2= 2.0, J3 = 1.0, HAr-2); 7.22 (дд, 1 H, J1 = 8.2, J2 = 8.0, HAr-3); 7.46 (ддд, 1 H, J1 = 8.2, J2 = 2.0, J3 = 0.9, HAr-4); 7.74 (дд, 1 H, J1 

= 1.0, J2 = 0.9, Ar); 10.09 (с, 1 H, NH). 

28в 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 2.70 (с, 2 H, 4-CH2); 3.22-3.29 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.64-3.71 (м, 4 H, O(CH2)2); 3.84 (с, 2 H, SCH2); 4.27 (д, 2 H, J = 5.5, 

NHCH2,); 4.47 (с, 2 H, 1-CH2); 6.14 (дд, 1 H, J1 = 3.1, J2 = 0.8, HAr-3); 6.28 (дд, 1 H, J 1= 3.1, J2 = 1.8, HAr-4); 7.36 (дд, 1 H, J 1= 1.8, J2 = 0.8, HAr-5); 

8.22 (т, 1H, J = 5.5, NH). 

28г 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 2.70 (с, 2 H, 4-CH2); 3.17-3.22 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.55–3.60 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.11 (с, 2 H, SCH2); 4.45 (с, 2 H, 1-CH2); 6.97 (д, 

1 H, J = 3.5, HAr-5); 7.38 (д, 1 H, J = 3.5, HAr-4); 12.23 (ш, 1 H, NH). 

29a 1.21 (т, 3 H, J = 7.1, CH2CH3,); 1.64 (м, 2 H, 7-CH2); 1.83 (м, 2 H, 6-CH2); 1.92 (м, 4 H, 2CH2); 2.64 (т, 2 H, J = 5.8, 8-CH2,); 2.74 (т, 2 H, J = 6.3, 5-

CH2,); 3.60 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.90 (с, 2 H, SCH2), 4.12 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3). 
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Продолжение таблицы 45 

29б 1.68-1.77 (м, 2 H, 6-CH2); 1.85-1.95 (м, 2 H, 7-CH2); 2.49-2.56 (м, 2 H, 8-CH2); 2.82-2.96 (м, 2 H, 5-CH2); 3.19-3.27 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.65-3.74 (м, 

4 H, O(CH2)2); 4.13 (с, 2 H, SCH2); 7.26 (дд, 1 H, J1 = 8.8, J2 = 2.3, HAr-5); 7.40 (д, 1 H, J = 2.3, HAr-3); 8.14 (д, 1 H, J = 8.8, HAr-6); 9.37 (с, 1 H, 

NH). 

29в 1.67-1.78 (м, 2 H, 6-CH2); 1.84-1.93 (м, 2 H, 7-CH2); 2.64-2.70 (м, 2 H, 8-CH2); 2.77 (т, 2 H, J = 7.5, NHCH2CH2); 2.82-1.93 (м, 2 H, 5-CH2); 3.23–

3.38 (м, 6 H, N(CH2)2, NHCH2); 3.68-3.76 (м, 4 H, O(CH2)2); 3.78 (с, 2H, SCH2); 7.12-7.24 (м, 5H, Ar); 7.64-7.76 (т, 1 H, J = 5.6, NH). 

29г 1.40 (т, 3 H, J = 7.1, CH2CH3,); 1.70-1.78 (м, 2 H, 6-CH2); 1.86-1.95 (м, 2 H, 7-CH2); 2.45-2.58 (м, 2 H, 8-CH2); 2.78-2.94 (м, 2 H, 5-CH2); 3.22-3.36 

(м, 4 H, N(CH2)2); 3.58-3.72 (м, 4 H, O(CH2)2); 3.98 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3,); 4.08 (с, 2 H, SCH2); 6.72-6.80 (м, 2 H, Ar); 7.45-7.51 (м, 2 H, Ar); 

9.77 (с, 1 H, NH). 

29д 1.72-1.78 (м, 2 H, 6-CH2); 1.83-1.94 (м, 2 H, 7-CH2); 2.46-2.57 (м, 2 H, 8-CH2); 2.82-2.95 (м, 2 H, 5-CH2); 3.25-3.35 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.64-3.73 (м, 

4 H, O(CH2)2); 3.78 (с, 3 H, OCH3); 3.80 (с, 3 H, OCH3); 4.01 (с, 2 H, SCH2); 6.41 (дд, 1 H, J1 = 8.8, J 2= 2.5, HAr-5); 6.55 (д, 1 H, J = 2.5, HAr-3); 7.98 

(д, 1 H, J = 8.8, HAr-6); 8.82 (с, 1 H, NH). 

30a 1.26 (т, 3 H, J = 7.1, CH2CH3,); 1.95 (м, 4 H, 2CH2); 2.06 (м, 2 H, 6-CH2); 2.85 (т, 2 H, J = 7.7, 7-CH2,); 3.14 (т, 2 H, J = 7.3, 5-CH2,); 3.68 (м, 4 H, 

N(CH2)2); 3.91 (с, 2 H, SCH2); 4.12 (к, 2 H J = 7.1, CH2CH3). 

30б 1.27 (т, 3 Н, J = 7.1, СН2СН3); 1.57-1.74 (м, 6 H, 3СН2); 2.05-2.15 (м, 2 H, 6-CH2); 2.86-2.94 (м, 4 Н, 5,7-СН2); 3.55-3.60 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.91 (с, 

2 H, SCH2); 4.12 (к, 2 H, J 7.1, CH2CH3). 

 

Таблица 46 

Физуио-химические характеристики конденсированных 5-ариламино[1,2,4]триазоло[4,3-a]пиридин-6-карбонитрилов 31а-ж, 32а-з 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-

формула 

Вычислено, % 

C H N C H N 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

31а 71 0.71 266-267 67.78 5.33 21.86 C18H17N5O 67.70 5.37 21.93 

31б 73 0.72 175-177 68.52 5.78 20.95 C19H19N5O 68.45 5.74 21.01 

31в 80 0.72 235-236 68.37 5.77 21.08 C19H19N5O 68.45 5.74 21.01 

31г 75 0.73 127-129 65.24 5.44 21.10 C19H19N5O2 65.32 5.48 21.04 

31д 83 0.74 210-212 65.39 5.51 21.12 C19H19N5O2 65.32 5.48 21.04 

31е 78 0.74 143-145 65.26 5.52 20.97 C19H19N5O2 65.32 5.48 21.04 

31ж 70 0.72 277-278 61.17 4.52 19.71 C18H16ClN5O 61.10 4.56 19.79 

32а 77 0.71 288-290 70.65 5.19 21.14 C17H15N5 70.57 5.23 24.21 

32б 79 0.70 193-195 71.35 5.61 22.98 C18H17N5 71.27 5.65 23.09 

32в 85 0.70 257-258 71.32 5.69 23.05 C18H17N5 71.27 5.65 23.09 

32г 88 0.71 242-244 71.21 5.68 23.17 C18H17N5 71.27 5.65 23.09 
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1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

32д 76 0.72 263-264 67.78 5.34 21.81 C18H17N5O 67.70 5.37 21.93 

32е 73 0.72 268-269 67.81 5.31 21.84 C18H17N5O 67.70 5.37 21.93 

32ж 90.3 0.71 214-216 67.77 5.43 22.05 C18H17N5O 67.70 5.37 21.93 

32з 87.4 0.70 227-229 63.15 4.31 21.70 C17H14ClN5 63.06 4.36 21.63 

                    *ТСХ в системе хлороформ–этанол–эфир, 1:1:1. 

Таблица 47 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 31а-ж, 32а-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3) 

1 2 

31a 1.34 (с, 6H, 2CH3); 2.60 (с, 2H, 7-CH2); 4.86 (с, 2H, 10-CH2);
 
7.10-7.20 (м, 3H, Ar); 7.32-7.41 (м, 2H, Ar); 9.09 (с, 1H, 3-CH); 9.85 (уш. с, 1 H, NH). 

31б 1.33 (с, 6 H, 2CH3); 2.39 (с, 3 H, CH3); 2.65 (с, 2 H, 7-CH2); 4.82 (с, 2 H, 10-CH2);
 
7.01-7.08 (м, 3 H, Ar); 7.20-7.27 (м, 1 H, Ar); 8.34 (с, 1 H, 3-CH); 9.78 

(уш. с, 1H, NH). 

31в 1.32 (с, 6 H, 2CH3); 2.41 (с, 3 H, CH3); 2.62 (с, 2 H, 7-CH2); 4.81 (с, 2 H, 10-CH2);
 
7.12-7.21 (м, 4 H, Ar); 8.33 (с, 1 H, 3-CH); 9.74 (уш. с, 1 H, NH). 

31г 1.32 (с, 6 H, 2CH3); 2.61 (с, 2 H, 7-CH2); 3.82 (с, 3 H, OCH3); 4.81 (с, 2 H, 10-CH2);
 
6.96 (т.д, 1 H, J = 7.5, 1.2, Ar); 7.02 (дд, 1 H, J = 8.3, 1.0, Ar); 7.26-

7.34 (м, 2 H, Ar); 8.33 (с, 1 H, 3-CH); 9.34 (уш. с, 1 H, NH). 

31д 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 2.62 (с, 2 H, 7-CH2); 3.80 (с, 3 H, OCH3); 4.86 (с, 2 H, 10-CH2);
 
6.64-6.72 (м, 3 H, Ar); 7.20-7.27 (м, 1 H, Ar); 9.05 (с, 1H, 3-CH); 

9.83 (уш. с, 1 H, NH). 

31е 1.32 (с, 6 H, 2CH3); 2.54 (с, 2 H, 7-CH2); 3.84 (с, 3 H, OCH3); 4.82 (с, 2 H, 10-CH2);
 
6.90-6.95 (м, 2 H, Ar); 7.13-7.19 (м, 2 H, Ar); 9.22 (с, 1 H, 3-CH); 

9.70 (уш. с, 1 H, NH). 

31ж 1.34 (с, 6H, 2CH3); 2.61 (с, 2H, 7-CH2); 4.86 (с, 2H, 10-CH2);
 
7.10-7.16 (м, 2H, Ar); 7.31-7.36 (м, 2H, Ar); 9.12 (с, 1H, 3-CH); 9.90 (уш. с, 1 H, NH). 

32а 1.85-1.98 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.71-2.78 (м, 2 H, 10-CH2); 2.89-2.97 (м, 2 H, 7-CH2); 7.01-7.14 (м, 3 H, Ar); 7.29-7.37 (м, 2 H, Ar); 8.93 (с, 1 H, 3-CH); 9.68 

(уш. с, 1 H, NH). 

32б 1.81-1.93 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.29 (с, 3 H, CH3); 2.68-2.73 (м, 2 H, 10-CH2); 2.84-2.89 (м, 2 H, 7-CH2); 7.19-7.28 (м, 4 H, Ar); 8.29 (с, 1 H, 3-CH); 9.32 

(уш. с, 1 H, NH). 

32в 1.82-1.94 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.32 (с, 3 H, CH3); 2.70-2.77 (м, 2 H, 10-CH2); 2.84-2.90 (м, 2 H, 7-CH2); 7.11-7.20 (м, 4 H, Ar); 8.28 (с, 1 H, 3-CH); 9.43 

(уш. с, 1 H, NH). 

32г 1.82-1.95 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.39 (с, 3 H, CH3); 2.73-2.79 (м, 2 H, 10-CH2); 2.85-2.92 (м, 2 H, 7-CH2); 7.09-7.16 (м, 4 H, Ar); 8.27 (с, 1 H, 3-CH); 9.48 

(уш. с, 1 H, NH). 

32д 1.82-1.94 (м, 4H, 8,9-CH2); 2.64-2.70 (м, 2H, 10-CH2); 2.88-2.93 (м, 2H, 7-CH2); 3.84 (с, 3H, OCH3); 6.95 (т.д, 1H, J1 = 7.7, J2 = 1.3, HAr-5); 7.03 (дд, 1 H, 

J1 = 8.3, J2 = 1.3, HAr-3); 7.15 (дд, 1H, J1 = 7.7, J2 = 1.6, HAr-6); 7.24 (ддд, 1H, J1 = 8.3, J2 = 7.7, J3 = 1.6, HAr-4); 9.15 (с, 1H, 3-CH); 9.34 (уш. с, 1H, NH). 
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1 2 

32е 1.85-1.98 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.73-2.79 (м, 2 H, 10-CH2); 2.89-2.97 (м, 2 H, 7-CH2); 3.79 (с, 3 H, OCH3); 6.53-6.67 (м, 3 H, Ar); 7.20 (т, 1 H, J = 8.1, Ar); 

8.89 (с, 1 H, 3-CH); 9.67 (уш. с, 1 H, NH). 

32ж 1.83-1.94 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.64-2.70 (м, 2 H, 10-CH2); 2.86-2.91 (м, 2 H, 7-CH2); 3.82 (с, 3 H, OCH3); 6.87-6.97 (м, 2 H, Ar); 7.07-7.12 (м, 2 H, Ar); 

9.07 (с, 1 H, 3-CH); 9.52 (уш. с, 1 H, NH). 

32з 1.83-1.98 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.70-2.78 (м, 2 H, 10-CH2); 2.89-2.98 (м, 2 H, 7-CH2); 7.00-7.08 (м, 2 H, Ar); 7.28-7.34 (м, 2 H, Ar); 8.99 (с, 1 H, 3-CH); 

9.77 (уш. с, 1 H, NH). 

 

Таблица 48 

Физико-химические характеристики 8,8-диметил-5-ариламино-3-тиоксо-2,3,7,10-тетрагидро-8H-пирано[3,4-c][1,2,4]триазоло[4,3-a]-

пиридин-6-карбонитрилов 33а-д и конденсированных 5-ариламино-3-алкилсульфанил[1,2,4]триазоло[4,3-a]пиридин-6-карбонитрилов 

34а-м, 35а,б, 36а-л 
Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

33а 88 0.61 258-260 61.58 4.85 19.87 9.06 C18H17N5OS 61.52 4.88 19.93 9.12 

33б 88 0.59 247-249 62.50 5.21 19.24 8.81 C19H19N5OS 62.44 5.24 19.16 8.77 

33в 89 0.59 238-239 62.51 5.27 19.09 8.71 C19H19N5OS 62.44 5.24 19.16 8.77 

33г 85 0.62 265-267 59.88 5.06 18.42 8.34 C19H19N5O2S 59.82 5.02 18.36 8.41 

33д 77 0.62 245-247 59.76 5.05 18.28 8.47 C19H19N5O2S 59.82 5.02 18.36 8.41 

34а 78 0.65 210-211 64.51 4.95 17.43 6.57 C26H24N6O2S 64.44 4.99 17.34 6.62 

34б 80 0.65 228-229 63.56 5.31 15.97 6.14 C28H28N6O3S 63.62 5.34 15.90 6.07 

34в 62 0.66 218-219 59.08 4.32 18.45 5.97 C26H23N7O4S 58.97 4.38 18.51 6.06 

34г 70 0.65 221-222 61.89 4.46 13.82 6.25 C26H22ClN5O2S 61.96 4.40 13.90 6.36 

34д 60.1 0.67 206-207 69.15 5.85 14.98 6.74 C27H27N5OS 69.06 5.80 14.91 6.83 

34e 69.5 0.65 234-235 64.51 7.04 16.02 6.07 C28H36N6O2S 64.59 6.97 16.14 6.16 

34ж 65.4 0.65 207-208 68.64 4.97 14.90 5.63 C32H28N6O2S 68.55 5.03 14.99 5.72 

34з 61.9 0.62 216-217 65.13 5.21 16.78 6.51 C27H26N6O2S 65.04 5.26 16.86 6.43 

34и 61.3 0.60 231-232 64.97 5.33 16.92 6.34 C27H26N6O2S 65.04 5.26 16.86 6.43 

34к 63.6 0.63 183-184 56.51 4.05 15.07 5.71 C26H22Cl2N6O2S 56.42 4.01 15.18 5.79 

34л 64.5 0.62 211-212 60.78 4.27 16.45 6.12 C26H22N6O4S 60.69 4.31 16.33 6.23 

34м 64.1 0.65 209-210 60.61 4.37 16.21 6.30 C26H22N6O4S 60.69 4.31 16.33 6.23 

35а 76 0.59 187-189 63.38 5.54 18.52 8.37 C20H21N5OS 63.30 5.58 18.46 8.45 
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1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

35б 82 0.64 194-196 60.88 5.70 17.12 6.45 C25H28N6O3S 60.96 5.73 17.06 6.51 

36а 81 0.68 183-184 66.25 6.74 16.00 7.31 C24H29N5OS 66.18 6.71 16.08 7.36 

36б 77 0.68 199-200 64.12 5.54 15.56 5.99 C29H30N6O3S 64.19 5.57 15.49 5.91 

36в 75 0.67 203-204 62.28 5.44 15.10 5.69 C29H30N6O4S 62.35 5.41 15.04 5.74 

36г 66.3 0.70 209-210 63.53 5.39 15.82 6.15 C28H28N6O3S 63.62 5.34 15.90 6.07 

36д 75.6 0.70 206-207 63.71 5.26 16.01 5.98 C28H28N6O3S 63.62 5.34 15.90 6.07 

36е 65.3 0.66 198-199 66.86 5.55 14.34 6.56 C27H27N5O2S 66.78 5.60 14.42 6.60 

36ж 65.2 0.63 221-222 63.81 4.90 14.21 6.47 C26H24ClN5OS 63.73 4.94 14.29 6.54 

36з 67.2 0.61 217-218 57.28 4.32 14.75 5.73 C27H24Cl2N6O2S 57.14 4.26 14.81 5.65 

36и 68.0 0.71 225-226 62.29 4.88 16.86 6.48 C26H24N6O3S 62.38 4.83 16.79 6.41 

36к 66.3 0.67 215-216 61.43 4.51 15.97 5.99 C27H24N6O4S 61.35 4.58 15.90 6.07 

36л 74.6 0.65 222-223 69.08 5.20 14.54 5.67 C33H30N6O2S 68.97 5.26 14.62 5.58 

*ТСХ в системе пиридин–этилацетат, 2:1. 

Таблица 49 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 33а-д, 34а-м, 35а,б и 36а-л 

Соед. Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 и ДМСО-d6

*
) 

1 2 

33a 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 2.42 (с, 2 H, 7-CH2); 4.54 (с, 2 H, 10-CH2); 7.25-7.08 (м, 3 H, Ar); 7.21-7.32 (м, 2 H, Ar); 12.69 (уш. с, 1 H, 5-NH); 14.68 (уш. 

с, 1 H, 2-NH).
 
 

33б 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 2.41 (с, 3H, CH3); 2.42 (т, 2 H, J = 1.8, 7-CH2); 4.54 (т, 2 H, J = 1.6, 10-CH2); 7.06-7.11 (м, 3 H, Ar); 7.26-7.31 (м, 1 H, Ar); 

12.66 (уш. с, 1H, 5-NH); 14.67 (уш. с, 1 H, 2-NH). 

33в 1.28 (с, 6 H, 2CH3); 2.40 (с, 2 H, 7-CH2); 2.41 (с, 3 H, CH3); 4.57 (с, 2 H, 10-CH2); 7.15-7.23 (м, 4 H, Ar); 12.64 (уш. с, 1 H, 5-NH); 14.66 (уш. с, 1 

H, 2-NH).
 
 

33г 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 2.43 (т, 2 H, J = 2.0, 7-CH2); 3.83 (с, 3 H, OCH3); 4.54 (т, 2 H, J = 2.0, 10-CH2); 6.80-6.88 (м, 3 H, Ar); 7.29 (дд, 1 H, J = 8.8, 

7.9, Ar); 12.65 (с, 1 H, 5-NH); 14.68 (уш. с, 1 H, 2-NH).
 
 

33д 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 2.38 (т, 2 H, J = 1.7, 7-CH2); 3.84 (с, 3 H, OCH3); 4.51 (т, 2 H, J = 1.7, 10-CH2); 6.90-6.95 (м, 2 H, Ar); 7.21-7.26 (м, 2 H, Ar); 

12.60 (уш. с, 1 H, 5-NH); 14.64 (уш. с, 1 H, 2-NH).
 
 

34a *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.63 (т, 2 H, J = 1.8, 7-CH2); 4.17 (с, 2 H, SCH2); 4.84 (т, 2 H, J = 1.8, 10-CH2); 6.93-7.03 (м, 4 H, Ar); 7.19-7.31 (м, 4 H, Ar); 

7.51-7.56 (м, 2 H, Ar); 9.58 (уш. с, 1 H, NH); 10.17 (уш. с, 1 H, NH).
 
 

34б *1.34 (с, 6 H, 2CH3); 1.37 (т, 3 H, J = 7.0, CH2CH3); 2.63 (т, 2 H, J = 1.8, 7-CH2); 3.97 (к, 2 H, J = 7.0, OCH2); 4.13 (с, 2 H, SCH2); 4.84 (т, 2 H, J = 

1.8, 10-CH2); 6.72-6.78 (м, 2 H, Ar); 6.94-7.02 (м, 3 H, Ar); 7.24-7.31 (м, 2 H, Ar); 7.39-7.45 (м, 2 H, Ar); 9.64 (с, 1 H, NH); 10.02 (с, 1 H, NH).
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1 2 

34в *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.63 (с, 2 H, 7-CH2); 4.22 (с, 2 H, SCH2); 4.84 (с, 2 H, 10-CH2); 6.88-6.99 (м, 3 H, Ar); 7.21-7.33 (м, 3 H, Ar); 7.63 (т.д, 1 H, J1 

= 8.3, J2 = 1.4, Ar); 7.98 (дд, 1 H, J1 = 8.3, J2= 1.4, Ar); 8.05 (дд, 1 H, J1 = 8.3, J2 = 1.1, Ar); 9.37 (с, 1 H, NH); 10.67 (с, 1 H, NH). 

34г *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.63 (с, 2 H, 7-CH2); 4.84 (с, 2 H, 10-CH2); 4.85 (с, 2 H, SCH2); 6.87-6.98 (м, 3 H, Ar); 7.21-7.28 (м, 2 H, Ar); 7.46-7.50 (м, 2 

H, Ar); 7.99-8.04 (м, 2 H, Ar); 9.32 (уш. с, 1 H, NH). 

34д *1.36 (с, 6 H, 2CH3); 1.93-2.04 (м, 2 H, SCH2CH2); 2.65 (т, 2 H, J = 7.5, CH2C6H5); 2.65 (с, 2 H, 7-CH2); 3.15 (т, 2 H, J = 7.2, SCH2); 4.86 (с, 2 H, 

10-CH2); 6.76-6.81 (м, 2 H, Ar); 6.89-6.95 (м, 1 H, Ar); 7.04-7.77 (м, 2 H, Ar); 9.11 (уш. с, 1 H, NH). 

34е *0.91 (т, 3 H, J = 7.2, CH2CH3); 0.96 (т, 3 H, J = 7.2, CH2CH3); 1.19-1.59 (м, 8 H, 2(CH2)2CH3); 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.63 (с, 2 H, 7-CH2); 3.22-3.31 

(м, 4 H, N(CH2)2); 4.22 (с, 2 H, SCH2); 4.85 (с, 2 H, 10-CH2); 6.98-7.04 (м, 3 H, Ar); 7.26-7.33 (м, 2 H, Ar); 10.05 (уш. с, 1 H, NH). 

34ж *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.65 (с, 2 H, 7-CH2); 3.97 (с, 2 H, SCH2); 4.86 (с, 2 H, 10-CH2); 6.87-6.91 (м, 2 H, Ar); 6.93-6.99 (м, 1 H, Ar); 7.13-7.45 (м, 12 

H, Ar); 9.41 (уш. с, 1 H, NH). 

34з *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.32 (с, 3 H, CH3); 2.63 (с, 2 H, 7-CH2); 4.15 (с, 2 H, SCH2); 4.85 (с, 2 H, 10-CH2); 6.78-6.83 (м, 1 H, Ar); 6.94-7.02 (м, 3 H, 

Ar); 7.10 (т, 1 H, J = 7.7, Ar); 7.24-7.36 (м, 4 H, Ar); 9.57 (уш.с, 1H, NH); 10.07 (уш. с, 1 H, NH). 

34и *1.34 (с, 6 H, 2CH3); 2.29 (с, 3 H, CH3); 2.61 (с, 2 H, 7-CH2); 4.14 (с, 2 H, SCH2); 4.84 (с, 2 H, 10-CH2); 6.94-7.00 (м, 2 H, Ar); 7.00-7.05 (м, 3 H, 

Ar); 7.24-7.31 (м, 2 H, Ar); 7.38-7.42 (м, 2 H, Ar); 9.62 (с, 1 H, NH); 10.07 (с, 1 H, NH). 

34к *1.35 (с, 6H, 2CH3); 2.63 (с, 2H, 7-CH2); 4.15(с, 2H, SCH2); 4.84 (с, 2H, 10-CH2); 6.90-7.01 (м, 3H, Ar); 7.23-7.30 (м, 2H, Ar); 7.35 (д, 1H, J= 8.8, 

Ar); 7.44 (дд, 1 H, J = 8.8, 2.4, Ar); 7.85 (д, 1H, J = 2.4, 
 
Ar); 9.43 (с, 1 H, NH); 10.46 (с, 1H, NH). 

34л *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.65 (с, 2 H, 7-CH2); 4.83 (с, 2 H, 10-CH2); 4.92 (с, 2 H, SCH2); 6.86-6.96 (м, 3 H, Ar); 7.20-7.26 (м, 2 H, Ar); 7.79 (т, 1 H, J = 

7.9, 
 
Ar); 8.38-8.46 (м, 2 H, Ar); 8.73 (т, 1 H, J = 1.8, 

 
Ar); 9.30 (уш. с, 1 H, NH). 

34м 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.64 (с, 2 H, 7-CH2); 4.84 (с, 2 H, 10-CH2); 4.89 (с, 2 H, SCH2); 6.85-6.96 (м, 3 H, Ar); 7.21-7.27 (м, 2 H, Ar); 8.20-8.25 (м, 2 H, 

Ar); 8.28-8.33 (м, 2 H, Ar); 9.29 (уш. с, 1 H, NH). 

35а 1.36 (с, 6 H, 2CH3); 2.31 (с, 3H, CH3); 2.64 (т, 2 H, J = 1.8, 7-CH2); 2.65 (с, 3 H, SCH3); 4.85 (т, 2 H, J = 1.8, 10-CH2); 6.53 (дд, 1 H, J = 7.7, 2.0, 
 

Ar); 6.60 (дд, 1 H, J = 2.0, 1.5, Ar); 6.72 (дд, 1 H, J = 7.7, 1.5, Ar); 7.08 (т, 1 H, J = 7.7, Ar); 8.94 (уш. с, 1 H, NH) 

35б 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.35 (с, 3 H, CH3); 2.64 (т, 2 H, J = 1.8, 7-CH2); 3.49-3.62 (м, 8 H, N(CH2)2, O(CH2)2); 4.26 (с, 2 H, SCH2); 4.85 (т, 2 H, J = 1.8, 

10-CH2); 6.756.84 (м, 3 H, Ar); 7.12-7.19 (м, 1 H, Ar); 9.94 (уш. с, 1 H, NH). 

36а 0.90 (д, 6 H, J = 6.5, CH(CH3)2); 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 1.49-1.59 (м, 2 H, CHCH2); 1.59-1.72 (м, 1 H, CH(CH3)2); 2.32 (с, 3 H, CH3); 2.62 (т, 2 H, J = 

1.8, 7-CH2); 3.12-3.19 (м, 2 H, SCH2); 4.85 (т, 2 H, J = 1.8, 10-CH2); 6.71-6.76 (м, 2 H, Ar); 7.01-7.07 (м, 2 H, Ar); 8.97 (с, 1 H, NH). 

36б 1.34 (с, 6H, 2CH3); 1.37 (т, 3H, J = 7.0, CH2CH3); 2.34 (с, 3H, CH3); 2.60 (с, 2H, 7-CH2); 3.97 (к, 2H, J = 7.0, OCH2); 4.11 (с, 2H, SCH2); 4.83 (с, 2 

H, 10-CH2); 6.71-6.77 (м, 2H, Ar); 6.88-6.94 (м, 2H, Ar); 7.01-7.11 (м, 2H, Ar); 7.38-7.44 (м, 2H, Ar); 9.60 (уш. с, 1H, NH); 10.00 (уш, с, 1H, NH). 

36в 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 2.33 (с, 3 H, CH3); 2.61 (т, 2 H, J = 1.6, 7-CH2); 3.75 (с, 3 H, OCH3); 3.81 (с, 3 H, OCH3); 4.12 (с, 2 H, SCH2); 4.85 (т, 2 H, J = 

1.6, 10-CH2); 6.38 (дд, 1 H, J = 8.8, 2.6, Ar); 6.45 (д, 1 H, J = 2.6, Ar);  6.84-6.89 (м, 2 H, Ar); 7.04-7.09 (м, 2 H, Ar); 7.83 (д, 1 H, J = 8.8, Ar);  9.44 

(уш. с, 1 H, NH); 9.50 (уш. с, 1 H, NH). 

36г 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 2.34 (с, 3 H, CH3); 2.60 (с, 2 H, 7-CH2); 3.74 (с, 3 H, OCH3); 4.12 (с, 2 H, SCH2); 4.83 (с, 2 H, 10-CH2); 6.74-6.80 (м, 2 H, Ar); 

6.89-6.95 (м, 2 H, Ar); 7.06-7.11 (м, 2 H, Ar); 7.39-7.45 (м, 2 H, Ar); 9.61 (с, 1 H, NH); 10.03 (с, 1 H, NH). 
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1 2 

36д 1.36 (с, 6 H, 2CH3); 2.33 (с, 3 H, CH3); 2.60 (с, 2 H, 7-CH2); 3.75 (с, 3 H, OCH3); 4.14 (с, 2 H, SCH2); 4.83 (с, 2 H, 10-CH2); 6.54 (ддд, 1 H, J1 = 8.1, 

J2 = 2.2, J3 = 1.0, Ar); 6.88-6.93 (м, 2 H, Ar); 7.00-7.14 (м, 4 H, Ar); 7.23 (т, 1 H, J = 2.2, Ar); 9.52 (с, 1 H, NH); 10.15 (с, 1 H, NH). 

36е *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.33 (с, 3 H, CH3); 2.60 (с, 2 H, 7-CH2); 3.74 (с, 3 H, OCH3); 4.34 (с, 2 H, SCH2); 4.85 (с, 2 H, 10-CH2); 6.70-6.77 (м, 4 H, Ar); 

7.02-7.07 (м, 2 H, Ar); 7.12-7.16 (м, 2 H, Ar); 9.01 (с, 1 H, NH). 

36ж *1.34 (с, 6 H, 2CH3); 2.32 (с, 3 H, CH3); 2.60 (с, 2 H, 7-CH2); 4.51 (с, 2 H, SCH2); 4.85 (с, 2 H, 10-CH2); 6.70-6.75 (м, 2 H, Ar); 7.00-7.05 (м, 2 H, 

Ar); 7.12-7.24 (м, 2 H, Ar); 7.30-7.40 (м, 2 H, Ar); 9.07 (с, 1 H, NH). 

36з *1.34 (с, 6 H, 2CH3); 2.32 (с, 3 H, CH3); 2.60 (с, 2 H, 7-CH2); 4.13 (с, 2 H, SCH2); 4.82 (с, 2 H, 10-CH2); 6.84-6.88 (м, 2 H, Ar); 7.04-7.10 (м, 2 H, 

Ar); 7.35 (д, 1 H, J = 8.7, Ar); 7.43 (дд, 1 H, J1 = 8.7, J2 = 2.4, Ar); 7.84 (д, 1 H, J = 2.4, Ar); 9.37 (ш, 1 H, NH); 10.44 (уш. с, 1 H, NH). 

36и *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.32 (с, 3 H, CH3); 2.62 (с, 2 H, 7-CH2); 4.52 (с, 2 H, SCH2); 4.84 (с, 2 H, 10-CH2); 6.64-6.69 (м, 2 H, Ar); 6.99-7.04 (м, 2 H, 

Ar); 7.54-7.59 (м, 2 H, Ar); 8.04-8.08 (м, 2 H, Ar); 8.99 (с, 1 H, NH). 

36к *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.31 (с, 3 H, CH3); 2.61 (с, 2 H, 7-CH2); 4.83 (с, 2 H, SCH2); 4.89 (с, 2 H, 10-CH2); 6.78-6.83 (м, 2 H, Ar); 7.02-7.07 (м, 2 H, 

Ar); 8.20-8.25 (м, 2 H, Ar); 8.28-8.32 (м, 2 H, Ar); 9.21 (с, 1 H, NH). 

36л *1.35 (с, 6 H, 2CH3); 2.33 (с, 3 H, CH3); 2.61 (с, 2 H, 7-CH2); 3.98 (с, 2 H, SCH2); 4.85 (с, 2 H, 10-CH2); 6.80-6.85 (м, 2 H, Ar); 7.04-7.09 (м, 2 H, 

Ar); 7.15-7.45 (м, 10 H, 2Ar); 9.39 (уш. с, 1 H, NH). 

 

Таблица 50 
 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-ариламино-6-(3,5-диметил-1H-пиразол-1-ил)никотинонитрилов 37а-ж, 38а-з 
Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N  C H N 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

37а 83 0.55 161-162 70.83 6.24 18.67 C22H23N5O 70.76 6.21 18.75 

37б 79 0.58 194-196 71.35 6.47 18.16 C23H25N5O 71.29 6.50 18.07 

37в 82 0.58 132-134 71.22 6.47 18.13 C23H25N5O 71.29 6.50 18.07 

37г 74 0.57 188-190 68.39 6.28 17.44 C23H25N5O2 68.47 6.25 17.36 

37д 73 0.59 124-126 68.41 6.28 17.43 C23H25N5O2 68.47 6.25 17.36 

37е 80 0.58 160-162 68.54 6.21 17.42 C23H25N5O2 68.47 6.25 17.36 

37ж 80 0.60 188-189 64.85 5.41 17.23 C22H22ClN5O 64.78 5.44 17.17 

38а 83.7 0.57 206-207 73.50 6.20 20.33 C21H21N5 73.44 6.16 20.39 

38б 81.5 0.56 164-165 73.84 6.52 19.52 C22H23N5 73.92 6.49 19.59 

38в 84.1 0.56 182-183 73.87 6.45 19.67 C22H23N5 73.92 6.49 19.59 

38г 87.8 0.56 229-230 73.98 6.46 19.55 C22H23N5 73.92 6.49 19.59 
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1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

38д 83.3 0.58 190-191 70.82 6.24 18.67 C22H23N5O 70.76 6.21 18.75 

38е 85.6 0.58 170-171 70.69 6.16 18.70 C22H23N5O 70.76 6.21 18.75 

38ж 83.2 0.57 190-191 70.84 6.18 18.82 C22H23N5O 70.76 6.21 18.75 

38з 84.7 0.59 210-211 66.87 5.30 18.47 C21H20ClN5 66.75 5.33 18.53 

         *ТСХ в системе хлороформ–эфир, 1:1. 

Таблица 51 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 37а-ж, 38а-з 

Соед. Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 и ДМСО-d6

*
) 

1 2 

37а 1.35 (с, 6 H, 3-C(CH3)2); 2.18 (с, 3 H, CCH3); 2.20 (с, 3 H, CCH3); 2.81 (с, 2 H, 4-CH2); 4.67 (с, 2 H, 1-CH2);
 
5.88 (с, 1 H, =CH);

 
6.96-7.06 (м, 1 H, 

Ar); 7.19-7.29 (м, 2 H, Ar); 7.40-7.50 (м, 2 H, Ar); 8.85 (уш. с, 1 H, NH). 

37б 1.35 (с, 6 H, 3-C(CH3)2); 2.20 (с, 3 H, CCH3); 2.22 (д, 3 H, J = 0.8, CCH3); 2.31 (с, 3 H, CCH3); 2.80 (с, 2 H, 4-CH2); 4.67 (с, 2 H, 1-CH2); 5.88 (к, 1 

H, J = 0.8, =CH);
 
6.80-6.84 (м, 1 H, Ar); 7.08-7.14 (м, 1 H, Ar); 7.21-7.27 (м, 2 H, Ar); 8.71 (уш. с, 1 H, NH). 

37в 1.34 (с,  6 H, 3-C(CH3)2); 2.17 (д, 3 H, J = 0.8, CCH3); 2.19 (с, 3 H, CCH3); 2.32 (с, 3 H, CCH3); 2.79 (с, 2 H, 4-CH2); 4.65 (с, 2 H, 1-CH2); 5.87 (к, 1 

H, J = 0.8, =CH);
 
7.01-7.06 (м, 2 H, Ar); 7.28-7.32 (м, 2 H, Ar); 8.70 (уш. с, 1 H, NH). 

37г 1.35 (с, 6 H, 3-C(CH3)2); 2.21 (с, 3 H, CCH3); 2.25 (с, 3 H, CCH3); 2.82 (с, 2 H, 4-CH2); 3.92 (с, 3 H, OCH3); 4.66 (с, 2 H, 1-CH2);
 
5.93 (с, 1 H, =CH);

 

6.84-7.06 (м, 3 H, Ar); 7.90 (уш. с, 1 H, NH); 7.94 (дд, 1 H, J = 8.0, 1.3, Ar). 

37д 1.35 (с, 6 H, 3-C(CH3)2); 2.20 (с, 3 H, CCH3); 2.24 (д, 3 H, J = 0.8, CCH3); 2.80 (с, 2 H, 4-CH2); 3.73 (с, 3 H, OCH3); 4.67 (с, 2 H, 1-CH2);
 
5.90 (к, 1 

H, J = 0.8, =CH);
 
6.526.56 (м, 1 H, Ar); 7.04-7.14 (м, 3 H, Ar); 8.81 (уш. с, 1 H, NH). 

37е 1.34 (с, 6 H, 3-C(CH3)2); 2.13 (с, 3 H, CCH3); 2.19 (с, 3 H, CCH3); 2.78 (с, 2 H, 4-CH2); 3.77 (с, 3 H, OCH3); 4.64 (с, 2 H, 1-CH2); 5.86 (с, 1 H, =CH);
 

6.76-6.83 (м, 2 H, Ar); 7.27-7.32 (м, 2 H, Ar); 8.64 (уш. с, 1 H, NH). 

37ж 1.35 (с, 6 H, 3-C(CH3)2); 2.20 (с, 6 H, 2CH3); 2.81 (с, 2 H, 4-CH2); 4.66 (с, 2 H, 1-CH2);
 
5.90 (с, 1 H, =CH);

 
7.18-7.24 (м, 2 H, Ar); 7.46-7.52 (м, 2 H, 

Ar); 9.05 (уш. с, 1 H, NH). 

38а 1.67-1.76 (м, 2 H, 7-CH2); 1.83-1.92 (м, 2 H, 6-CH2); 2.17 (д, 3 H, J = 0.6, CH3); 2.19 (с, 3H, CH3); 2.57-2.62 (м, 2H, 8-CH2); 2.92-2.97 (м, 2 H, 5-

CH2); 5.85 (уш. с, 1 H, =CH); 6.93-6.99 (м, 1 H, Ar); 7.18-7.25 (м, 2 H, Ar); 7.44-7.49 (м, 2 H, Ar); 8.65 (уш. с, 1 H, NH). 

38б 1.66-1.75 (м, 2 H, 7-CH2); 1.82-1.91 (м, 2 H, 6-CH2); 1.95 (д, 3 H, J = 0.6, CH3); 2.15 (с, 3 H, CH3); 2.23 (уш. с, 3 H, CH3); 2.60 (т, 2 H, J = 6.3, 8-

CH2); 2.94 (т, 2 H, J = 6.3, 5-CH2); 5.77 (с, 1 H, =CH); 7.02-7.18 (м, 3 H, Ar); 7.29 (дд, 1 H, J = 7.8, 1.5, Ar); 8.17 (уш. с, 1 H, NH). 

38в 1.68-1.76 (м, 2 H, 7-CH2); 1.83-1.92 (м, 2 H, 6-CH2); 2.19 (с, 3 H, CH3); 2.21 (с, 3 H, CH3); 2.30 (с, 3 H, CH3); 2.57-2.64 (м, 2 H, 8-CH2); 2.90-2.97 

(м, 2 H, 5-CH2); 5.86 (с, 1 H, =CH); 6.78 (д, 1 H, J = 7.5, Ar); 7.06-7.12 (м, 2 H, Ar); 7.27 (дд, 1 H, J = 2.6, 1.9, Ar); 8.54 (с, 1 H, NH). 

38г 1.67-1.75 (м, 2 H, 7-CH2); 1.83-1.91 (м, 2 H, 6-CH2); 2.16 (д, 3 H, J = 0.6, CH3); 2.18 (с, 3 H, CH3); 2.30 (с, 3 H, CH3); 2.56-2.61 (м, 2 H, 8-CH2); 

2.90-2.96 (м, 2 H, 5-CH2); 5.85 (уш. с, 1 H, =CH); 6.99-7.04 (м, 2 H, Ar); 7.30-7.35 (м, 2 H, Ar); 8.56 (с, 1 H, NH). 
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Продолжение таблицы 51 

1 2 

38д 1.68-1.77 (м, 2 H, 7-CH2); 1.84-1.92 (м, 2 H, 6-CH2); 2.23 (с, 3 H, CH3); 2.24 (с, 3 H, CH3); 2.61 (т, 2 H, J = 6.2, 8-CH2); 2.96 (т, 2 H, J = 6.3, 5-CH2); 

3.94 (с, 3 H, OCH3); 5.91 (уш. с, 1 H, =CH); 6.83-7.00 (м, 3 H, Ar); 7.85 (с, 1 H, NH); 8.06 (дд, 1 H, J = 8.1, 1.4, Ar). 

38е 1.68-1.76 (м, 2 H, 7-CH2); 1.84-1.91 (м, 2 H, 6-CH2); 2.19 (с, 3 H, CH3); 2.21 (с, 3 H, CH3); 2.57-2.62 (м, 2 H, 8-CH2); 2.91-2.97 (м, 2 H, 5-CH2); 3.77 

(с, 3 H, OCH3); 5.87 (с, 1 H, =CH); 6.48-6.53 (м, 1 H, Ar); 7.07-7.16 (м, 3 H, Ar); 8.67 (уш. с, 1 H, NH). 

38ж 1.66-1.74 (м, 2 H, 7-CH2); 1.82-1.92 (м, 2 H, 6-CH2); 2.13 (д, 3 H, J = 0.7, CH3); 2.18 (с, 3 H, CH3); 2.55-2.60 (м, 2 H, 8-CH2); 2.90-2.95 (м, 2 H, 5-

CH2); 3.75 (с, 3 H, OCH3); 5.83 (уш. с, 1 H, =CH); 6.74-6.79 (м, 2 H, Ar); 7.29-7.34 (м, 2 H, Ar); 8.46 (уш. с, 1 H, NH). 

38з 1.67-1.77 (м, 2 H, 7-CH2); 1.83-1.92 (м, 2 H, 6-CH2); 2.17 (уш. с, 3 H, CH3); 2.19 (с, 3 H, CH3); 2.57-2.63 (м, 2 H, 8-CH2); 2.91-2.97 (м, 2 H, 5-CH2); 

5.87 (с, 1 H, =CH); 7.15-7.21 (м, 2 H, Ar); 7.47-7.53 (м, 2 H, Ar); 8.90 (уш. с, 1 H, NH). 

 

Таблица 52 

Физико-химические характеристики конденсированных 2-ариламино-6-азидоникотинонитрилов 39а-ж, 40а-з 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N C H N 

39а 85 203-205 63.58 5.13 26.08 C17H16N6O 63.74 5.03 26.23 

39б 94 173-175 64.78 5.36 25.25 C18H18N6O 64.66 5.43 25.13 

39в 82 188-190 64.83 5.36 25.27 C18H18N6O 64.66 5.43 25.13 

39г 90 177-179 61.52 5.27 24.17 C18H18N6O2 61.70 5.18 23.99 

39д 88 180-181 61.89 5.07 23.88 C18H18N6O2 61.70 5.18 23.99 

39е 74 178-180 61.82 5.24 23.85 C18H18N6O2 61.70 5.18 23.99 

39ж 91 200-201 57.78 4.19 23.78 C17H15ClN6O 57.55 4.26 23.69 

40a 80.1 189-190 66.27 4.83 28.88 C16H16N6 66.19 4.86 28.95 

40б 78.6 146-147 67.17 5.35 27.52 C17H16N6 67.09 5.30 27.61 

40в 80.4 157-158 67.02 5.26 27.67 C17H16N6 67.09 5.30 27.61 

40г 76.7 175-176 67.15 5.34 27.53 C17H16N6 67.09 5.30 27.61 

40д 75.8 173-174 63.68 5.08 26.16 C17H16N6O 63.74 5.03 26.23 

40е 81.2 166-167 63.80 4.97 26.32 C17H16N6O 63.74 5.03 26.23 

40ж 79.4 151-152 63.65 5.11 26.13 C17H16N6O 63.74 5.03 26.23 

40з 77.8 195-196 59.26 4.29 25.79 C16H13ClN6 59.17 4.03 25.88 
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Таблица 53 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 39а-ж, 40а-з 

Соед. Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 и CDCl3

*
) 

39а 1.27 (с, 5.64 H, C(CH3)2); 1.34 (с, 0.36 H, C(CH3)2); 2.69 (с, 2 H, 4-CH2); 4.38 (с, 1.88 H, 1-CH2); 4.91 (с, 0.12 H, 1-CH2); 6.95-7.01 (м, 1 H, Ar); 7.19-7.26 

(м, 2 H, Ar); 7.56-7.61 (м, 2 H, Ar); 8.84 (уш.с, 0.94 H, NH); 10.74 (уш.с, 0.06 H, NH). 

39б 1.27 (с, 5.46 H, C(CH3)2); 1.35 (с, 0.54 H, C(CH3)2); 2.32 (с, 2.73 H, CCH3); 2.41 (с, 0.27 H, CCH3); 2.60 (с, 1.82 H, 4-CH2); 2.68 (с, 0.18 H, 4-CH2); 4.38 

(с, 1.82 H, 1-CH2); 4.42 (с, 0.18 H, 1-CH2); 6.79 (уш.д, 1 H, J = 7.5, Ar); 7.10 (т, 1 H, J = 7.8, 6-H
5
 Ar); 7.33 (уш.д, 1H, J = 8.0, Ar); 7.54 (уш.т, 1H, J = 

2.0, 6-H
2
 Ar); 8.72 (уш.с, 0.91 H, NH); 9.57 (уш.с, 0.09 H, NH). 

39в 1.27 (с, 5.4 H, C(CH3)2); 1.34 (с, 0.6 H, C(CH3)2); 2.32 (с, 3 H, CCH3); 2.42 (с, 1.8 H, 4-CH2); 2.67 (с, 0.2 H, 4-CH2); 4.37 (с, 1.8 H, 1-CH2); 4.90 (с, 0.2 H, 

1-CH2); 7.01-7.05 (м, 2 H, Ar); 7.44-7.48 (м, 2 H, Ar); 8.71 (уш.с, 0.9 H, NH); 10.64 (уш.с, 0.1 H, NH). 

39г 1.27 (с, 5.4 H, C(CH3)2); 1.33 (с, 0.6 H, C(CH3)2); 2.65 (с, 1.8 H, 4-CH2); 2.70 (с, 0.2 H, 4-CH2); 3.80 (с, 2.7 ,H, OCH3); 3.96 (с, 0.3 H, OCH3); 4.40 (с, 1.9 

H, 1-CH2); 4.44 (с, 0.1 H, 1-CH2); 6.86-6.92 (м, 1 H, Ar); 6.95-7.00 (м, 2 H, Ar); 7.91 (с, 1 H, NH); 8.25 (дд, 1 H, J = 8.0, 1.5 Ar). 

39д 1.27 (с, 5.7 H, C(CH3)2); 1.35 (с, 0.3 H, C(CH3)2); 2.69 (с, 2 H, 4-CH2); 3.77 (с, 2.85 H, OCH3); 3.82 (с, 0.15 H, OCH3); 4.39 (с, 1.9 H, 1-CH2); 4.91 (с, 0.1 

H, 1-CH2); 6.53 (ддд, 0.95 H, J = 8.1, 2.5, 1.0, Ar); 6.79 (ддд, 0.05 H, J = 8.1, 2.5, 1.0, Ar); 7.10 (т, 1 H, J = 8.1, 6-H
5
 Ar); 7.16-7.25 (м, 2 H, Ar); 8.79 

(уш.с, 0.95 H, NH); 10.70 (уш.с, 0.05 H, NH). 

39е 1.27 (с, 5.22 H, C(CH3)2); 1.34 (с, 0.78 H, C(CH3)2); 2.64 (с, 1.74 H, 4-CH2); 2.66 (с, 0.26 H, 4-CH2); 3.77 (с, 2.61 H, OCH3); 3.85 (с, 0.39 H, OCH3);  4.37 

(с, 1.74 H, 1-CH2); 4.89 (с, 0.26 H, 1-CH2); 6.75-6.80 (м, 1.74 H, Ar); 6.90-6.95 (м, 0.26 H, Ar); 7.23-7.27 (м, 1.74 H, Ar); 7.43-7.49 (м, 0.26 H, Ar); 8.68 

(уш.с, 0.87 H, NH); 10.57 (уш.с, 0.13 H, NH). 

39ж 1.27 (с, 5.82 H, C(CH3)2); 1.35 (с, 0.18 H, C(CH3)2); 2.68 (с, 2 H, 4-CH2); 4.38 (с, 1.94 H, 1-CH2); 4.92 (с, 0.06 H, 1-CH2); 7.16-7.25 (м, 1.94 H, Ar); 7.29-

7.37 (м, 0.06 H, Ar); 7.57-7.67 (м, 2 H, Ar); 9.07 (уш.с, 0.97 H, NH); 10.79 (уш.с, 0.03H, NH). 

40а *1.73-1.86 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.42-2.48 (м, 2 H, 8-CH2); 2.80-2.86 (м, 2 H, 5-CH2); 6.92 (уш.с, 1 H, NH); 7.07-7.12 (м, 1 H, Ar); 7.31-7.39 (м, 2 H, Ar); 

7.60-7.65 (м, 2 H, Ar). 

40б *1.74-1.87 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.36 (с, 3 H, CH3); 2.41-2.48 (м, 2 H, 8-CH2); 2.80-2.88 (м, 2 H, 5-CH2); 6.78 (уш.с, 1 H, NH); 7.02-7.09 (м, 1 H, Ar); 7.18-

7.26 (м, 2 H, Ar); 7.95-8.00 (м, 1 H, Ar). 

40в *1.74-1.87 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.38 (с, 3 H, CH3); 2.43-2.48 (м, 2 H, 8-CH2); 2.81-2.87 (м, 2 H, 5-CH2); 6.83 (уш.с, 1 H, NH); 6.90 (уш. д, 1 H, J = 8.1, Ar); 

6.90 (дд, 1 H, J1 = 8.1, J2
 
= 7.9, Ar); 7.33 (уш. д, 1 H, J = 7.9, Ar); 7.60 (уш. с, 1 H, Ar). 

40г *1.74-1.85 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.35 (с, 3 H, CH3); 2.41-2.47 (м, 2 H, 8-CH2); 2.80-2.86 (м, 2 H, 5-CH2); 6.86 (уш.с, 1 H, NH); 7.12-7.16 (м, 2 H, Ar); 7.46-

7.51 (м, 2 H, Ar). 

40д *1.74-1.87 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.43-2.49 (м, 2 H, 8-CH2); 2.81-2.89 (м, 2 H, 5-CH2); 3.97 (с, 3 H, OCH3); 6.89-7.03 (м, 3 H, Ar); 7.79 (уш.с, 1 H, NH); 8.46-

8.51 (м, 1 H, Ar). 

40е *1.74-1.85 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.42-2.48 (м, 2 H, 8-CH2); 2.79-2.85 (м, 2 H, 5-CH2); 3.85 (с, 3 H, OCH3); 6.63 (ддд, 1 H, J1 = 8.1, J2 = 2.5, J
3 
= 0.7, Ar); 6.93 

(уш.с, 1 H, NH); 7.05 (ддд, 1 H, J1 = 8.1, J2
 
= 2.1, J3

 
= 0.7, Ar); 7.21 (т, 1 H, J = 8.1, Ar); 7.37 (дд, 1 H, J1 = 2.5, J2

 
= 2.1, Ar). 

40ж *1.73-1.85 (м, 4 H, 6,7-CH2); 2.40-2.46 (м, 2 H, 8-CH2); 2.79-2.85 (м, 2 H, 5-CH2); 3.82 (с, 3 H, OCH3); 6.78 (уш.с, 1 H, NH); 6.85-6.91 (м, 2 H, Ar); 7.45-

7.50 (м, 2 H, Ar).   

40з *1.73-1.87 (м, 4H, 6,7-CH2); 2.41-2.48 (м, 2H, 8-CH2); 2.81-2.87 (м, 2H, 5-CH2); 6.90 (уш.с, 1H, NH); 7.28-7.34 (м, 2H, Ar); 7.55-7.60 (м, 2H, Ar). 
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Таблица 54 

Физико-химические характеристики производных конденсированных 3-амино-6-циклоалкиламинотиено(фуро)[2,3-b]пиридин-2-кар-

боновых кислот 41а,б, 42а,б, 43а-в, 44а-д, 45а,б 

Соеди

нение 

Выход, % Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

41а 81.4 0.67 239-240 60.84 6.75 11.08 – C19H25N3O5 60.79 6.71 11.19 – 

41б 83.3 0.65 192-193 62.67 6.68 12.11 – C18H23N3O4 62.59 6.71 12.17 – 

42а 97(а); 82(б) 0.70 240-241 61.59 6.93 10.84 8.19 С20Н27N3O3S 61.67 6.99 10.79 8.23 

43а 79(а); 75(б) 0.71 273 – 275 58.57 5.45 11.71 6.85 C23H25ClN4O3S. 58.41 5.33 11.85 6.78 

43б 82(a); 78(b) 0.68 225 - 226 59.63 5.72 12.77 7.31 C22H26N4O4S 59.71 5.92 12.66 7.24 

43в 80(а); 78(б) 0.63 195 - 196 53.77 5.28 15.85 14.45 C20H23N5O3S2 53.92 5.20 15.72 14.39 

44а 79(а); 76(б) 0.51 152-154 62.63 6.86 12.34 9.33 C18H23N3O2S. 62.58 6.71 12.16 9.48 

44б 85(а); 80(б) 0.65 259 - 260 55.47 4.74 11.83 6.89 C22H22Cl2N4O2S 55.35 4.64 11.74 6.72 

44в 77(а); 74(б) 0.61 209 – 210 66.21 6.36 12.75 7.52 C24H28N4O2S 66.03 6.46 12.83 7.34 

44г 83(а); 79(б) 0.66 245 – 246 63.58 6.16 12.49 7.17 C24H28N4O3S 63.70 6.24 12.38 7.08 

44д 78(а); 72(б) 0.67 253 – 255 61.63 6.13 11.78 6.71 C24H28N4O4S 61.52 6.02 11.96 6.84 

45а 97(а); 85(б) 0.69 238-240 61.44 6.41 12.59 9.81 C17H21N3O2S 61.61 6.35 12.68 9.67 

45б 84(а); 78(б) 0.56 126-127 62.44 6.73 12.11 9.16 С18Н23N3O2S 62.58 6.71 12.16 9.28 

45в 80(а); 72(б) 0.58 205-206 60.59 6.42 17.62 10.17 С16Н20N4OS 60.73 6.37 17.71 10.13 

*ТСХ в системе ДМФА–этанол, 1:2. 

Таблица 55 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 41а,б, 42а,б, 43а-в, 44а-д, 45а,б 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 и ДМСО-d6

*
) 

1 2 

41а *1.32 (с, 6H, 2CH3); 1.39 (т, 3H, J = 7.1, CH2CH3); 3.09 (с, 2H, 9-CH2); 3.09-3.14 (м, 4H, N(CH2)2); 3.72-3.77 (м, 4H, O(CH2)2); 4.30 (к, 2H, J = 7.1, 

CH2CH3); 4.60 (с, 2H, 4-CH2); 5.71 (уш.с, 2 H, NH2). 

41б *1.39 (т, 3H, J = 7.1, CH2CH3); 1.70-1.79 (м, 2H, 7-CH2); 1.83-1.92 (м, 2H, 8-CH2); 2.60-2.66 (м, 2H, 6-CH2); 3.11-3.16 (м, 4H, N(CH2)2); 3.72-3.77 

(м, 4H, O(CH2)2); 3.16-3.22 (м, 2H, 9-CH2); 4.30 (к, 2H, J = 7.1, CH2CH3); 5.65 (уш.с, 2H, NH2). 

42а 1.32 (с, 6H, 2CH3); 1.37 (т, 3Н, J = 7.1, СН2СН3); 1.60-1.75 (м, 6Н, 3СН2); 3.07-3.12 (м, 4Н, N(CH2)2); 3.14 (с 2Н, 9-CH2); 4.27 (к, 2H, J = 7.1, 

CH2CH3); 4.59 (с, 2Н, 6-CH2); 6.67 (уш. с, 2H, NH2).  
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Продолжение таблицы 55 
1 2 

43a *1.33 (с, 6H, 2CH3); 3.12-3.17 (м, 4H, N(CH2)2); 3.21 (с, 2H, 9-CH2); 3.74-3.79 (м, 4H, O(CH2)2); 4.64 (с, 2H, 6-CH2); 6.88 (ш, 2H, NH2); 6.97 (ддд, 

1H, J 1= 7.9, J2 = 1.9, J3 = 0.8, HAr-2); 7.21 (дд, 1H, J1 = 8.3, J2 = 7.9, HAr-3,); 7.63 (ддд, 1H, J1 = 8.3, J2 = 1.9, J3 = 0.8, HAr-4,); 7.91 (т, 1H, J = 0.8, 

HAr-6,); 9.08 (с, 1 H, NH). 

43б *1.32 (с, 6 H, 2CH3); 3.08-3.14 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.19 (с, 2 H, 9-CH2); 3.73-3.78 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.42 (д, 2 H, J = 5.7, NHCH2,); 4.63 (с, 2 H, 6-

CH2); 6.19-6.22 (м, 1 H, HAr-3); 6.28-6.32 (м, 1 H, HAr-4); 6.65 (ш, 2 H, NH2); 7.37-7.39 (м, 1 H, HAr-5); 7.60 (т, 1 H, J = 5.7, NH). 

43в *1.32 (с, 6 H, 2CH3); 3.09-3.15 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.21 (с, 2 H, 9-CH2); 3.72-3.78 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.64 (с, 2 H, 6-CH2); 6.94 (ш, 2 H, NH2); 6.95 (д, 

1 H, J = 3.5, HAr-5); 7.35 (д, 1 H, J = 3.5, HAr-4); 12.14 (ш, 1 H, NH). 

44а *1.36 (т, 3 H, J = 7.1, CH2CH3,); 1.66 (м, 2 H, 7-CH2); 1.75 (м, 2 H, 8-CH2); 1.89 (м, 4 H, 2CH2);  2.64 (т, 2 H, 6-CH2, J = 5.9); 3.22 (т, 2 H, 9-CH2, J 

= 6.4); 3.53 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.23 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3,); 6.53 (уш, 2H, NH2). 

44б *1.69-1.78 (м, 2H, 7-CH2); 1.86-1.95 (м, 2H, 8-CH2); 2.64-2.70 (м, 2H, 9-CH2); 3.14-3.20 (м, 4H, N(CH2)2); 3.28-3.35 (м, 2H, 6-CH2); 3.73-3.79 (м, 

4H, O(CH2)2); 6.88 (уш, 2H, NH2);  7.27 (дд, 1H, J1 = 8.8, J 2= 2.3, HAr-5); 7.42 (д, 1H, J = 2.3, HAr-3,); 7.97 (с, 1H, NH); 8.27 (д, 1H, J = 8.8, HAr-6). 

44в *1.69-1.78 (м, 2H, 7-CH2); 1.84-1.94 (м, 2H, 8-CH2); 2.64-2.71 (м, 2H, 9-CH2); 2.86 (т, 2H, J = 7.1, NHCH2CH2,); 3.11-3.17 (м, 4H, N(CH2)2); 3.28-

3.35 (м, 2H, 6-CH2); 3.41-3.49 (м, 2H, NHCH2CH2); 3.73-3.79 (м, 4H, O(CH2)2); 5.19 (ш, 2H, NH2); 7.01 (т, 1H, J = 5.4, NH); 7.12-7.29 (м, 5H, Ar). 

44г *1.40 (т, 3 H, J = 7.0, OCH2CH3,); 1.70-1.79 (м, 2 H, 7-CH2); 1.86-1.95 (м, 2 H, 8-CH2); 2.65-2.73 (м, 2 H, 9-CH2); 3.13-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.30-

3.36 (м, 2 H, 6-CH2); 3.73-3.80 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.00 (к, 2 H, J = 7.0, OCH2CH3,); 6.74 (ш, 2 H, NH2); 6.72-6.81 (м, 2 H, HAr-2,6); 7.50-7.56 (м, 2 

H, HAr-3,5); 8.64 (с, 1 H, NH). 

44д *1.70-1.79 (м, 2 H, 7-CH2); 1.86-1.95 (м, 2 H, 8-CH2); 2.64-2.71 (м, 2 H, 9-CH2); 3.13-3.19 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.30-3.36 (м, 2 H, 6-CH2); 3.73-3.79 

(м, 4 H, O(CH2)2); 3.79 (с, 3 H, OCH3); 3.94 (с, 3 H, OCH3); 5.49 (ш, 2 H, NH2); 6.43 (дд, 1H, J1 = 8.8, J2 = 2.5, HAr-5); 6.51 (д, 1 H, J = 2.5, HAr-3); 

7.65 (с, 1 H, NH); 8.11 (д, 1 H, J = 8.8, HAr-6). 

45а *1.35 (т, 3 H, J = 7.1, CH2CH3,); 1.90-1.95 (м, 4 H, 2CH2); 2.12 (м, 2 H, 7-CH2); 3.14 (т, 2 H, J = 7.4, 6-CH2,); 3.22 (т, 2 H, J = 7.6, 8-CH2,); 3.65 (м, 

4 H, N(CH2)2); 6.29 (уш, 2 H, NH2). 

45б *1.37 (т, 3 Н, J = 7.1, СН2СН3); 1.62-1.73 (м, 6 H, 3СН2); 2.10-2.20 (м, 2 H, 7-CH2); 2.88 (т, 2 Н, J = 7.2, 6-СН2); 3.26 (т, 2 Н, J = 7.4, 8-СН2); 3.40-

3.44 (м, 4 Н, N(CH2)2); 4.25 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3); 6.33 (уш. c, 2 H, NH2). 

45в *1.63-1.71 (м, 6 H, 3СН2); 2.09-2.21 (м , 2 H, 7-CH2); 2.87 (т, 2 Н, J = 7.2, 6-СН2); 3.28 (т, 2 Н, J = 7.4, 8-СН2); 3.34-3.42 (м, 4 Н, N(CH2)2); 6.40 

(ш, 4 H, 2NH2). 

 

Таблица 56 

Физико-химические характеристики конденсированных 4-амино-8-арилпиридо[2,3-d]пиримидин-7(8H)-онов 46б-з, 47б-з 

Соеди

нение 

Выход, % Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N C H N 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

46б 73.6 0.70 280-282 67.91 5.95 16.57 С19Н20N4O2 67.84 5.99 16.66 
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Продолжение таблицы 56 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 

46в 75.2 0.70 268-270 67.90 6.05 16.55 С19Н20N4O2 67.84 5.99 16.66 

46г 70.8 0.71 270-272 67.78 5.94 16.78 С19Н20N4O2 67.84 5.99 16.66 

46д 71.4 0.68 308-310 64.65 5.76 15.82 С19Н20N4O3 64.76 5.72 15.90 

46е 75.6 0.68 290-292 64.83 5.66 15.97 С19Н20N4O3 64.76 5.72 15.90 

46ж 72.7 0.68 288-290 64.70 5.77 15.80 С19Н20N4O3 64.76 5.72 15.90 

46з 76.4 0.72 299-301 60.67 4.85 15.58 С18Н17ClN4O2 60.59 4.80 15.70 

47б 77.5 0.69 278-280 70.48 5.97 18.17 С18Н18N4O 70.57 5.92 18.29 

47в 78.3 0.69 280-282 70.65 5.88 18.21 С18Н18N4O 70.57 5.92 18.29 

47г 76.2 0.70 275-277 70.51 5.96 18.37 С18Н18N4O 70.57 5.92 18.29 

47д 74.8 0.68 279-281 67.15 5.68 17.29 С18Н18N4O2 67.07 5.63 17.38 

47е 76.1 0.68 268-270 67.18 5.59 17.31 С18Н18N4O2 67.07 5.63 17.38 

47ж 75.7 0.68 277-279 68.96 5.67 17.27 С18Н18N4O2 67.07 5.63 17.38 

47з 78.2 0.71 325-327 62.55 4.58 17.06 С17Н15ClN4O 62.48 4.63 17.15 

               *ТСХ в системе пиридин–этанол, 1:1. 

Таблица 57 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 46б-з, 47б-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3) 

1 2 

46б 1.29 (с, 6 H, 2CH3); 2.40 (с, 3 H, CH3); 2.97 (с, 2 H, 10-CH2); 4.45 (с, 2 H, 7-CH2); 6.87 (уш. с, 2 H, NH2); 7.12-7.20 (м, 3 H, Ar); 7.28-7.35 (м, 1 H, 

Ar); 7.96 (с, 1 H, 3-CH). 

46в 1.31 (с, 6 H, 2CH3); 2.43 (с, 3 H, CH3); 2.98 (с, 2 H, 10-CH2); 4.45 (с, 2 H, 7-CH2); 6.79-6.92 (м, 3 H, NH2, Ar); 7.16-7.24 (м, 2 H, Ar); 7.30-7.39 (м, 1 

H, Ar); 7.95 (с, 1 H, 3-CH). 

46г 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 2.44 (с, 3 H, CH3); 2.97 (с, 2 H, 10-CH2); 4.45 (с, 2 H, 7-CH2); 6.85 (уш. с, 2 H, NH2); 6.94-7.00 (м, 2 H, Ar); 7.24-7.29 (м, 2 H, 

Ar); 7.93 (с, 1 H, 3-CH). 

46д 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 2.99 (с, 2 H, 10-CH2); 3.71 (с, 3H, OCH3); 4.46 (с, 2H, 7-CH2); 6.82 (уш. с, 2H, NH2); 6.99-7.10 (м, 3H, Ar); 7.35-7.43 (м, 1 H, 

Ar); 7.94 (с, 1 H, 3-CH).   

46е 1.31 (с, 6 H, 2CH3); 2.98 (с, 2 H, 10-CH2); 3.82 (с, 3 H, OCH3); 4.45 (с, 2 H, 7-CH2); 6.61-6.69 (м, 2 H, Ar); 6.85 (уш. с, 2 H, NH2); 6.94 (ддд, 1 Н, J1 

= 8.2, J2 = 2.5, J3 = 0.9, Ar); 7.36 (т, 1 Н, J = 8.2, Ar); 7.96 (с, 1 H, 3-CH).   

46ж 1.31 (с, 6H, 2CH3); 2.97 (с, 2H, 10-CH2); 3.86 (с, 3H, OCH3); 4.44 (с, 2H, 7-CH2); 6.85 (уш.с, 2 H, NH2); 6.95-7.03 (м, 4 H, Ar); 7.95 (с, 1 H, 3-CH). 

46з 1.30 (с, 6H, 2CH3); 2.98 (с, 2H, 10-CH2); 4.45 (с, 2H, 7-CH2); 6.93 (уш.с, 2H, NH2); 7.09-7.13 (м, 2H, Ar); 7.44-7.49 (м, 2H, Ar); 7.94 (с, 1H, 3-CH). 
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Продолжение таблицы 57 
1 2 

47б 1.75-1.87 (м, 4 H, 8,9-CH2); 1.95 (с, 3 H, CH3); 2.49-2.55 (м, 2 H, 7-CH2); 3.03-3.09 (м, 2 H, 10-CH2); 6.76 (уш. с, 2 H, NH2); 6.91-6.95 (м, 1 H, Ar); 

7.23-7.32 (м, 3 H, Ar); 7.92 (с, 1 H, 3-CH). 

47в 1.75-1.86 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.43 (с, 3 H, CH3); 2.45-2.54 (м, 2 H, 7-CH2); 3.00-3.09 (м, 2 H, 10-CH2); 6.72 (уш. с, 2 H, NH2); 6.81-6.90 (м, 1 H, Ar); 

7.19 (уш. д, 1 Н, J = 7.6, Ar); 7.33 (т, 1 Н, J = 7.6, Ar); 7.91 (с, 1 H, 3-CH). 

47г 1.75-1.85 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.45 (с, 3 H, CH3); 2.48-2.52 (м, 2 H, 7-CH2); 3.00-3.06 (м, 2 H, 10-CH2); 6.70 (уш. с, 2 H, NH2); 6.90-6.92 (м, 2 H, Ar); 

7.22-7.28 (м, 2 H, Ar); 7.89 (с, 1 H, 3-CH). 

47д 1.75-1.88 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.47-2.53 (м, 2 H, 7-CH2); 3.01-3.08 (м, 2 H, 10-CH2); 3.71 (с, 3 H, CH3); 6.67 (уш. с, 2 H, NH2); 6.95-7.08 (м, 3 H, Ar); 

7.37 (ддд, 1 Н, J1 = 8.2, J2 = 7.1, J3 = 2.1, Ar); 7.90 (с, 1 H, 3-CH). 

47е 1.74-1.84 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.49-2.54 (м, 2 H, 7-CH2); 3.01-3.06 (м, 2 H, 10-CH2); 3.81 (с, 3 H, CH3); 6.59-6.66 (м, 2 H, Ar); 6.75 (уш. с, 2 H, NH2); 

6.93 (дд, 1 Н, J1 = 8.2, J2 = 2.2, Ar); 7.34 (т, 1 Н, J = 8.2, Ar); 7.93 (с, 1 H, 3-CH). 

47ж 1.75-1.84 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.46-2.52 (м, 2 H, 7-CH2); 2.99-3.07 (м, 2 H, 10-CH2); 3.85 (с, 3 H, CH3); 6.72 (уш. с, 2 H, NH2); 6.93-7.00 (м, 4 H, Ar); 

7.90 (с, 1 H, 3-CH). 

47з 1.75-1.85 (м, 4 H, 8,9-CH2); 2.47-2.53 (м, 2 H, 7-CH2); 3.00-3.06 (м, 2 H, 10-CH2); 6.79 (уш. с, 2 H, NH2); 7.05-7.10 (м, 2 H, Ar); 7.43-7.47 (м, 2 H, 

Ar); 7.90 (с, 1 H, 3-CH). 

 

Таблица 58 

Физико-химические характеристики конденсированных 7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидин-4(3H)-онов 48a-д, 

49а-в, 50а-г 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

48а 93 0.53 319-320 61.71 5.94 15.02 8.71 С19Н22N4O2S 61.60 5.99 15.12 8.65 

48б 87 0.51 322-325 62.41 5.71 17.23 9.75 C17H18N4OS 62.55 5.56 17.16 9.82 

48в 92 0.51 >360 63.35 5.68 16.32 9.54 C18H20N4OS 63.51 5.92 16.46 9.42 

48г 84 0.61 >360 61.39 5.24 18.02 10.14 C16H16N4OS 61.52 5.16 17.93 10.26 

48д 78 0.57 329-331 62.64 5.51 17.23 9.78 С17Н18N4OS 62.55 5.56 17.16 9.82 

49а 88 0.59 266 - 268 59.54 4.68 11.82 6.52 C24H23ClN4O3S 59.68 4.80 11.60 6.64 

49б 85 0.64 217 - 218 59.88 5.47 12.53 7.24 C22H26N4O4S 61.05 5.35 12.38 7.08 

49в 78 0.71 308 - 310 55.53 4.56 15.29 14.18 C21H21N5O3S2 55.37 4.65 15.37 14.08 

50а 84 0.63 286 - 288 56.47 4.23 11.63 6.49 C23H20Cl2N4O2S 56.58 4.14 11.49 6.58 

50б 79 0.73 236 - 238 67.37 5.74 12.33 7.05 C25H26N4O2S 67.24 5.87 12.55 7.18 

50в 82 0.68 215 – 216 64.85 5.74 12.23 6.79 C25H26N4O3S 64.92 5.67 12.11 6.93 

50г 78 0.65 295 – 296 62.55 5.29 11.86 6.78 C25H26N4O4S 62.75 5.48 11.71 6.70 

*ТСХ в системе этанол – хлороформ, 1:3. 
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Таблица 59 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 48a-д, 49а-в, 50а-г 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

48а 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 1.63-1.78 (м, 6 Н, 3СН2); 3.15-3.19 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.14 (с, 2 Н, 1-CH2); 4.64 (с, 2 Н, 4-CH2); 8.05 (с, 1 H, CH); 12.57 (уш. с, 

2 H, NH). 

48б 1.69-1.74 (м, 2 H, 3-CH2); 1.85-1.89 (м, 2 H, 2-CH2); 1.92-1.96 (м, 4 H, 2CH2); 2.71 (т, 2 H, J = 5.8, 4-CH2); 3.43-3.48 (м,  2H, J = 6.4, 1-CH2); 3.55-

3.60 (м, 4 H, N(CH2)2); 7.98 (с, 1 H, CH); 12.38 (уш, 1 H, NH).  

48в 1.72-1.90 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3СН2); 2.69 (т, 2 H, J = 6.4, 4-CH2); 3.12-316 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.50(т, 2 H, J = 6.4, 1-CH2,); 7.97 (с, 1 H, CH); 12.40 

(уш, 1 H, NH). 

48г 1.87-1.90 (м, 4 H, 2CH2); 2.05-2.10 (м, 2 H, 2-CH2); 3.18-3.24 (м, 2 H, 3-CH2); 3.26-3.29 (м, 2 H, 1-CH2); 3.65-3.70 (м, 4 H, N(CH2)2); 8.20 (с, 1 H, 

CH); 12.50 (уш, 1 H, NH). 

48д 1.65-1.73 (м, 6 H, 3СН2); 2.11-2.22 (м, 2 H, 2-CH2); 2.95 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-СН2); 3.39 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-СН2); 3.48-3.54 (м, 4 Н, N(CH2)2); 8.00 (с, 1 

H, CH); 12.41 (уш. c, 1 H, NH). 

49а 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 3.23-3.29 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.44 (с, 2 H, 1-CH2); 3.77-3.83 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.69 (с, 2 H, 4-CH2); 7.46-7.63 (м, 4 H, HAr-

2,3,4,6); 8.33 (с, 1 H, 10-CH). 

49б 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 3.19-3.25 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.41 (с, 2 H, 1-CH2); 3.75-3.81 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.67 (с, 2 H, 4-CH2); 5.31 (с, 2 H, NCH2); 6.37 

(дд, 1 H, J1 = 3.1, J2 = 1.8, HAr-3); 6.49 (дд, 1 H, J 1= 3.2, J2 = 0.8, HAr-4); 7.46 (дд, 1H, J1 = 1.8, J2 = 0.8, HAr-5); 8.45(с, 1 H, 10-CH). 

49в 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 3.21-3.26 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.44 (с, 2 H, 1-CH2); 3.73-3.78 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.69 (с, 2 H, 4-CH2); 7.76 (д, 1 H, J = 3.5, HAr-5); 

7.84 (д, 1 H, J = 3.5, HAr-4); 9.46 (с, 1 H, 10-СH). 

50а 1.74-1.85 (м, 2 H, 3-CH2); 1.89-2.00 (м, 2 H, 2-CH2); 2.71-2.77 (м, 2 H, 1-CH2); 3.24-3.31 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.54-3.60 (м, 2 H, 4-CH2); 3.76-3.82 (м, 

4 H, O(CH2)2); 7.56 (дд, 1 H, J1 = 8.5, J2 = 2.2, HAr-5); 7.66 (д, 1 H, J = 8.5, HAr-3); 7.70 (д, 1 H, J = 2.2, HAr-6); 8.13 (с, 1 H, 10-СH). 

50б 1.72-1.82 (м, 2 H, 3-CH2); 1.85-1.94 (м, 2 H, 2-CH2); 2.68-2.74 (м, 2 H, 1-CH2); 3.08 (т, 2 H, J = 7.2, NHCH2CH2); 3.20-3.26 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.44-

3.51 (м, 2 H, 4-CH2); 3.75-3.81 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.25-4.29 (м, 2 H, NHCH2CH2); 7.16-7.30 (м, 5 H, Ar); 8.08 (с, 1 H, 10-СH). 

50в 1.46 (т, 3 H, J = 7.0, OCH2CH3); 1.75-1.85 (м, 2 H, 3-CH2); 1.89-1.99 (м, 2 H, 2-CH2); 2.70-2.77 (м, 2 H, 1-CH2); 3.24-3.30 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.51-

3.58 (м, 2 H, 4-CH2); 3.76-3.83 (м, 4 H, O(CH2)2); 4.12 (к, 2 H, J = 7.0, OCH2CH3); 7.01-7.07 (м, 2 H, HAr-2,6); 7.35-7.41 (м, 2 H, HAr-3,5); 8.22 (с, 1 

H, 10-СH). 

50г 1.75-1.84 (м, 2H, 3-CH2); 1.89-1.99 (м, 2H, 2-CH2); 2.71-2.77 (м, 2H, 1-CH2); 3.23-3.30 (м, 4H, N(CH2)2); 3.53-3.60 (м, 2H, 4-CH2); 3.77-3.83 (м, 

4H, O(CH2)2); 3.84 (с, 3H, OCH3); 3.89 (с, 3H, OCH3);  6.63 (дд, 1H, J1 = 8.6, J2 = 2.2, HAr-5); 6.70 (д, 1H, J = 2.2, HAr-3); 7.26 (д, 1H, J = 8.6, HAr-6); 

8.01 (с, 1H, 10-СH). 
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Таблица 60 

Физико-химические характеристики конденсированных этил 1-{[(бензоиламино)карбонотиоил]амино}-5-циклоалкиламинотиено[2,3-b] 

пиридин-2-карбоксилатов 51а,б, 52а,б и конденсированных 5-циклоалкиламино-10-тиоксо(алкилсульфанил)пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]-

пиримидин-8(9H)-онов 53а-в, 54а-в, 55а-д, 56а-г 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S  C H N S 

51б 95 0.59 169-170 60.91 5.81 10.20 11.64 C28H32N4O4S2 60.85 5.84 10.14 11.60 

52б 87 0.60 194-195 62.15 5.83 10.63 12.41 C27H30N4O3S2 62.04 5.79 10.72 12.27 

53а 92 0.64 > 360 55.72 5.25 14.48 16.47 C18H20N4O2S2 55.65 5.19 14.42 16.51 

53б 92 0.64 > 360 56.78 5.47 13.83 15.86 C19H22N4O2S2 56.69 5.51 13.92 15.93 

53в 95 0.63 > 360 53.52 4.93 13.97 15.72 C18H20N4O3S2 53.45 4.98 13.85 15.85 

54а 91 0.67 > 360 56.88 5.12 15.72 17.76 C17H18N4OS2 56.96 5.06 15.63 17.89 

54б 92 0.65 > 360 58.16 5.44 15.14 17.10 C18H20N4OS2 58.04 5.41 15.04 17.22 

54в 91 0.64 313-315 54.61 4.90 14.88 17.21 C17H18N4O2S2 54.52 4.84 14.96 17.13 

55а 97 0.64 > 360 56.76 5.56 13.83 15.81 C19H22N4O2S2 56.69 5.51 13.92 15.93 

55б 81 0.65 > 360 57.55 5.85 13.54 15.46 C20H24N4O2S2 57.67 5.81 13.45 15.40 

55в 98 0.63 > 360 57.46 6.17 12.04 13.81 C22H28N4O3S2 57.37 6.13 12.16 13.92 

55г 96 0.67 > 360 58.16 5.10 13.15 12.10 C26H27N5O4S2 58.08 5.06 13.03 11.93 

55д 91 0.66 281-282 66.45 5.82 11.32 12.95 С26Н28N4O2S2 63.39 5.79 11.37 13.02 

56a 93 0.68 > 360 58.13 5.45 14.92 17.14 C18H20N4OS2 58.04 5.41 15.04 17.22 

56б 89 0.68 > 360 59.13 5.71 14.40 16.51 C19H22N4OS2 59.04 5.74 14.49 16.59 

56в 95 0.67 > 360 55.73 5.15 14.33 16.41 C18H20N4O2S2 55.65 5.19 14.42 16.51 

56г 93 0.65 274–275 60.87 4.96 11.49 13.10 C25H24N4O3S2 60.95 4.91 11.37 13.02 

*ТСХ в системе пиридин–этанол, 2:1. 

Таблица 61 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений51а,б, 52а,б, 53а-в, 54а-в, 55а-д и 56а-г 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6) 

1 2 

51б 1.27 (с, 6 Н, 2CH3); 1.33 (т, 3 Н, J = 7.0, OCH2CH3); 1.61-1.78 (м, 6 Н, 3СН2); 3.14 (с, 2 Н, 9-СН2); 3.15-3.19 (м, 4 Н, N(CH2)2); 4.29 (к, 2 Н, J = 7.0, 

OCH2CH3); 4.62 (с, 2 Н, 6-СН2); 7.47-7.54 (м, 2 Н, Ar); 7.59-7.65 (м, 1 Н, Ar); 8.10-8.16 (м, 2 Н, Ar); 11.62 (уш.с, 1 H, NH); 12.32 (уш.с, 1 Н, NH).  
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Продолжение таблицы 61 

1 2 

52б 1.32 (т, З Н, J = 7.1, OСН2СН3); 1.62-1.90 (м, 10 Н, 7,8-СН2, 3СН2); 2.65-2.72 (м, 2 Н, 9-СН2); 3.14-3.30 (м, 6 Н, 6-СН2, N(CH2)2); 4.19-4.36 (м, 2 

Н, OСН2СН3); 7.46-7.55 (м, 2 Н, Ar); 7.58-7.65 (м, 1 Н, Ar), 8.10-8.16 (м, 2 Н, Ar); 11.57 (уш.с, 1 Н, NH); 12.33 (уш.с, 1 H, NH).  

53а 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 1.92-2.00 (м, 4 H, 2CH2); 3.28 (с, 2 H, 1-CH2); 3.57-3.65 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.75 (с, 2 H, 4-CH2); 11.04 (уш. с, 1 H, NH); 12.44 

(уш. с, 1 H, NH). 

53б 1.35 (с, 6Н, 2CH3); 1.60-1.78 (м, 6Н, 3СН2); 3.08-3.13 (м, 4Н, N(CH2)2); 3.51 (с, 2Н, 1-СН2); 4.62 (с, 2Н, 4-СН2); 10.09 (ш, 1H, NH); 12.76 (ш, 1Н, 

NH). 

53в 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 3.18-3.27 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.37 (с, 2 H, 1-CH2); 3.72-3.81 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.64 (с, 2 H, 4-CH2); 11.25 (уш. с, 1 H, NH); 

12.59 (уш. с, 1 H, NH). 

54а 1.66-1.77 (м, 2 H, 2-CH2); 1.86-2.00 (м, 6 H, 3-CH2, 2CH2); 2.71 (уш. т, 2 H, J = 5.8, 4-CH2); 3.35 (уш. т, 2 H, J = 6.3, 1-CH2); 3.58-3.65 (м, 4 H, 

N(CH2)2); 10.48 (уш. с, 1 H, NH); 12.43 (уш. с, 1 H, NH). 

54б 1.62-1.78 (м, 8 Н, З-СН2, 3СН2); 1.89-2.00 (м, 2 Н, 2-СН2); 2.66 (уш.т, 2 Н, J = 5.7, 1-CH2); 3.18-3.26 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.41 (уш.т, 2 Н, J = 6.4, 4-

СН2); 10.65 (ш, 1 Н, NH); 12.55 (уш.с, 1 Н, NH). 

54в 1.68-1.79 (м, 2 H, 2-CH2); 1.87-2.00 (м, 2 H, 3-CH2); 2.68 (уш. т, 2 H, J = 5.9, 4-CH2); 3.21-3.32 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.45 (уш. т, 2 H, J = 6.7, 1-CH2); 

3.72-3.81 (м, 4 H, О(CH2)2); 10.70 (уш. с, 1 H, NH); 12.59 (уш. с, 1 H, NH). 

55а 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 1.84-1.91 (м, 4 H, 2CH2); 2.60 (с, 3 H, SCH3); 3.35 (с, 2 H, 1-CH2); 3.56-3.62 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.81 (с, 2 H, 4-CH2); 12.85 (уш. 

с, 1 H, NH). 

55б 1.32 (с, 6 Н, 2CH3); 1.63-1.78 (м, 6 Н, 3СН2); 2.60 (с, З Н, SCH3); 3.14-3.20 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.43 (с, 2 Н, 1-СН2); 4.64 (с, 2 Н, 4-СН2); 12.81 (ш, 1 

Н, NH). 

55в 0.92 (т, 3 H, J = 7.3, CH2CH3); 1.30 (с, 6 H, 2CH3); 1.39-1.51 (м, 2 H, SCH2CH2); 1.67-1.77 (м, 2 H, CH2CH3); 3.16-3.21 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.22 (т, 2 

H, J = 7.4, SCH2); 3.41 (с, 2 H, 1-CH2); 3.72-3.77 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.68 (с, 2 H, 4-CH2); 12.99 (уш. с, 1 H, NH). 

55г 1.13 (с, 6H, 2CH3); 3.12-3.20 (м, 4H, N(CH2)2); 3.67-3.76 (м, 4 H, О(CH2)2); 3.31 (с, 2 H, 1-CH2); 4.23 (с, 2 H, SCH2); 4.60 (с, 2 H, 4-CH2); 6.99-7.06 

(м, 1H, Ar); 7.24-7.32 (м, 2 H, Ar); 7.52-7.58 (м, 2 H, Ar); 10.19 (уш. с, 1 H, NH); 13.14 (уш. с, 1 H, 9-NH). 

55д 1.19 (с, 6 H, 2СН3); 1.63-1.77 (м, 6 H, 3СН2); 3.13-3.19 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.34 (с, 2 H, 1-СН2); 4.52 (с, 2 H, SСН2); 4.61 (с, 2 H, 4-СН2); 7.19-7.32 

(м, 3 H, Ar); 7.39-7.43 (м, 2 H, Ar); 12.84 (ш, 1 H, NH). 

56a 1.61-1.72 (м, 2 H, 2-CH2); 1.76-1.93 (м, 6 H, 3-CH2, 2CH2); 2.60 (с, 3 H, SCH3); 2.67-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 3.39-3.47 (м, 2 H, 1-CH2); 3.53-3.61 (м, 4 

H, N(CH2)2); 12.81 (уш. с, 1 H, NH). 

56б 1.53-1.74 (м, 8 Н, З-СН2, 3СН2); 1.80-1.90 (м, 2 Н, 2-СН2); 2.60 (с, З Н, SCH3); 2.64-2.71 (м, 2 Н, 1-СН2); 3.12-3.20 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.48-3.54 (м, 

2 Н, 4-СН2); 12.97 (ш, 1 Н, NH).   

56в 1.70-1.80 (м, 2 H, 2-CH2); 1.85-1.96 (м, 2 H, 3-CH2); 2.62 (с, 3H, SCH3); 2.68-2.74 (м, 2H, 4-CH2); 3.19-3.24 (м, 4H, N(CH2)2); 3.75-3.80 (м, 4H, 

О(CH2)2); 3.51-3.57 (м, 2 H, 1-CH2); 12.85 (уш. с, 1 H, NH). 

56г 1.18-1.27 (м, 2 H, 2-CH2); 1.49-1.58 (м, 2 H, 3-CH2); 2.57 (т, 2 H, J = 5.9, 4-CH2); 3.09 (т, 2 H, J = 6.4, 1-CH2); 3.14-3.21 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.71-

3.78 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.90 (с, 2 H, SCH2); 7.52-7.58 (м, 2 H, Ar); 7.61-7.68 (м, 1H, Ar); 8.05-8.11 (м, 2 H, Ar); 12.97 (уш. с, 1 H, NH). 
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Таблица 62 

Физико-химические характеристики конденсированных 8-хлоро-5-циклоалкиламинопиридо[3’,2’:4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 57а-ж и 

4-хлоро-2-алкилсульфанил-7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 65а-и 
Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S  C H N S 

57б 92 0.56 230-232 58.57 5.46 14.48 8.12 С19Н21ClN4OS 58.68 5.44 14.41 8.24 

57в 64 0.51 220-221 59.08 5.12 16.39 9.56 C17H17ClN4S 59.21 4.97 16.25 9.30 

57г 79.4 0.57 196-197 60.12 5.42 15.74 9.06 C18H19ClN4S 60.24 5.34 15.61 8.93 

57д 65.2 0.69 202-204 58.16 4.46 16.78 9.87 C16H15ClN4S 58.09 4.57 16.94 9.69 

57е 95 0.68 199-200 59.06 4.93 16.30 9.21 С17Н17ClN4S 59.21 4.97 16.25 9.30 

65а 81 0.67 224–226 54.30 5.09 13.15 15.33 C19H21ClN4OS2 54.21 5.03 13.31 15.23 

65б 69 0.69 219-220 55.31 5.29 12.82 14.83 C20H23C1N4OS 55.22 5.33 12.88 14.74 

65д 77 0.66 216–217 55.38 4.96 14.22 16.52 C18H19ClN4S2 55.30 4.90 14.33 16.40 

65е 74 0.68 200-202 56.43 5.28 13.91 15.77 C19H21С1N4S2 56.35 5.23 13.83 15.84 

65и 76 0.67 203-204 61.15 5.36 10.89 12.51 С26Н27ClN4OS2 61.10 5.32 10.96 12.55 

*ТСХ в системе этанол–хлороформ, 2:1. 

Таблица 63 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 57а-ж и 65а-и 

Соед. Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3) 

57б 1.38 (с, 6 H, 2CH3); 1.68-1.79 (м, 6 Н, 3СН2); 3.27-3.31 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.46 (с, 2 Н, 1-CH2); 4.65 (с, 2 Н, 4-CH2); 8.92 (с, 1 H, CH). 

57в 1.71-1.81 (м, 2H, 3-CH2); 1.86-1.94 (м, 2H, 2-CH2); 1.95-2.01 (м, 4H, 2CH2); 2.74-2.80 (м, 2H, 4-CH2); 3.45-3.51 (м, 2H, 1-CH2); 3.64-3.72 (м, 4H, 

N(CH2)2); 8.79 (с, 1H, CH). 

57г 1.65-1.83 (м, 8H, 3СН2, 2-CH2); 1.92-2.01 (м, 2H, 3-CH2); 2.68-2.74 (м, 2H, 4-CH2); 3.26-3.32 (м, 4H, N(CH2)2); 3.51-3.59 (м, 2H, 1-CH2); 8.89 (с, 1H, 

CH). 

57д 1.98-2.03 (м, 4H, 2CH2); 2.12-2.22 (м, 2H, 2-CH2); 3.25 (т, 2H, J =7.4, 3-CH2); 3.38 (т, 2H, J = 7.7, 1-CH2); 3.77-3.82 (м, 4H, N(CH2)2); 8.76 (с, 1H, CH). 

57е 1.68-1.77 (м, 6H, 3СН2); 2.16-2.27 (м, 2H, 2-CH2); 3.02 (т, 2Н, J = 7.2, 3-СН2); 3.45 (т, 2Н, J = 7.5, 1-СН2); 3.62-3.68 (м, 4Н, N(CH2)2); 8.83 (с, 1H, CH). 

65а 1.35 (с, 6H, 2CH3); 1.96-2.02 (м, 4H, 2CH2); 2.60 (с, 3H, SCH3); 3.36 (с, 2 H, 1-CH2); 3.66-3.73 (м, 4H, N(CH2)2); 4.84 (с, 2H, 4-CH2). 

65б 1.36 (с, 6 Н, 2CH3); 1.66-1.79 (м, 6 Н, ЗСН2); 2.63 (с, ЗН, SCH3); 3.26-3.32 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.43 (с, 2Н, 1-СН2); 4.59 (с, 2Н, 4-СН2). 

65д 1.71-1.79 (м, 2H, 2-CH2); 1.86-1.94 (м, 2H, 3-CH2); 1.95-2.01 (м, 4H, 2CH2); 2.61 (с, 3H, SCH3); 2.77 (уш. т, 2H, J = 5.9, 4-CH2); 3.48 (уш. т, 2H, J = 6.4, 

1-CH2); 3.65-3.72 (м, 4H, N(CH2)2). 

65е 1.65-1.81 (м, 8Н, 3-СН2, ЗСН2); 1.90-2.00 (м, 2Н, 2-СН2); 2.62 (с, ЗН, SCH3); 2.69 (т, 2Н, J = 5.8, 1-СН2); 3.26-3.32 (м, 4Н, N(CH2)2); 3.52 (т, 2Н, J = 6.5, 

4-СН2). 

65и 1.26 (с, 6H, 2СН3); 1.66-1.77 (м, 6H, 3СН2); 3.25-3.30 (м, 4H, N(СН2)2); 3.32 (с, 2H, 1-СН2); 4.49 (с, 2H, SСН2); 4.61 (с, 2H, 4-СН2); 7.18-7.30 (м, 3H, 

Ar); 7.41-7.45 (м, 2H, Ar). 
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ВЫВОДЫ 

1. Предложены препаративные методы синтеза новых конденсированных три-, тетра, пента-

циклических систем – тиено(фуро)[2,3-b]пиридинов, пиридо[2,3-d]пиримидинов, пиридо-

[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов, триазоло[4,3-c]([1,5-c])тиено[3,2-d]пиримидинов. 

2. Впервые обнаружена перегруппировка пиридинового кольца в конденсированных пири-

динтионах под действием гидразина и аминов. Синтезированные в результате перегруп-

пировки гидразинопроизводные конденсированных пиридинов использованы в качестве 

синтонов для получения новых гетероциклических систем. 

3. Установлена азид–тетразольная таутомерия в растворах конденсированных тетразоло-

[1,5-a]пиридинов и возможность существования последних в азидной форме в кристал-

лическом состоянии. 

4. Впервые в ряду конденсированных пиридинов на основе реакции внутримолекулярного 

замещения 2-гидроксиэтилпроизводных осуществлена S-O перегруппировка Смайлса. 

Предложен механизм перегруппировки. 

5. Показано, что в процессе перегруппировки Димрота в ряду триазолопиримидинов в 

основной среде одновременно с рециклизацией происходит нуклеофильное замещение во 

2-ом положении пиримидинового кольца. 

6. По результатам биологических испытаний выявлены соединения, обладающие выражен-

ной нейротропной и антимикробной активностью. Обнаружены некоторые законо-

мерности связи между строением синтезированных соединений и их биологическим 

действием:  

 в ряду диаминопроизводных пирано[3,4-c]пиридинов выраженную нейротропную 

активность проявляют соединения с метокси группой у анилинового остатка; в ряду 

аминопроизводных тетрациклических пиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 

соединения с пирановым кольцом уступают по нейротропной активности их 

аналогам с алициклическими кольцами; 

 в ряду N-аминопроизводных конденсированных пиридинов высокой антимикробной 

активностю обладают соединения содержащие в структуре пиперидин или метил-

пиперидин; в ряду азидопроизводных конденсированных пиридинов соединения с 

циклогексановым кольцом по антимикробной активности уступают соединениям с 

пирановым кольцом. Наблюдается увеличение антимикробной активности при 

переходе от аминопроизводных к соответствующим азидопроизводным. 
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Таблица 64 

Физико-химические характеристики конденсированных 6-циклоалкиламинопиридо[3’,2’:4,5]тиено[3,2-d]пиримидин-2(3H)-тионов 58а-г и 

конденсированных 4-алкилтио(оксо)-7-циклоалкиламинопиридо[3’,2’:4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 59а-м, 60а-з 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

58а 75 0.76 253-256 58.13 5.47 14.95 17.14 C18H20N4OS2 58.04 5.41 15.04 17.22 

58б 84.5 0.75 300-302 59.15 5.70 14.41 16.53 C19H22N4OS2 59.04 5.74 14.49 16.59 

58в 68.5 0.75 278-280 60.56 5.49 15.63 17.87 C18H20N4S2 60.64 5.65 15.72 17.99 

58г 71.4 0.73 301-303 55.71 4.53 16.15 18.78 C16H16N4OS2 55.79 4.68 16.27 18.62 

59a 95 0.72 199-200  58.93 5.65 14.37 16.48 C19H22N4OS2 59.04 5.74 14.49 16.59 

59б 96 0.72 179-180  56.62 5.32 12.46 14.38 C21H24N4O3S2 56.73 5.44 12.60 14.43 

59в 96 0.77 140-141  57.54 5.60 12.13 13.85 C22H26N4O3S2 57.62 5.71 12.22 13.98 

59г 71.2 0.75 213-215 59.91 6.09 13.93 16.08 C20H24N4OS2 59.97 6.04 13.99 16.01 

59д 85.7 0.73 183-185 63.68 6.04 12.70 11.65 C29H33N5O2S2 63.59 6.07 12.79 11.71 

59е 80.5 0.76 253-255 62.49 5.67 13.56 12.27 C27H29N5O2S2 62.40 5.62 13.48 12.34 

59ж 89.6 0.77 157-158 61.67 6.13 15.26 17.48 C19H22N4S2 61.59 5.98 15.12 17.31 

59з 70 0.74 174-175 64.26 5.91 13.96 12.84 C27H29N5OS2 64.38 5.80 13.90 12.73 

59и 83.9 0.74 192-194 60.16 4.69 13.55 12.46 C26H25N5O3S2 60.10 4.58 13.48 12.34 

59к 84.1 0.73 209-210 57.15 5.23 15.54 17.97 C17H18N4OS2 56.96 5.06 15.63 17.89 

59л 93.4 0.76 248-250 57.72 4.54 14.48 13.26 C23H21N5O3S2 57.60 4.41 14.60 13.37 

60а 97 0.73 209-210  61.43 5.87 15.03 8.52 C19H22N4O2S 61.60 5.99 15.12 8.66 

60б 96 0.74 206-207  62.34 6.18 14.42 8.23 C20H24N4O2S 62.47 6.29 14.57 8.34 

60в 84 0.71 181-182 62.55 6.34 14.49 8.26 C20H24N4O2S 62.47 6.29 14.57 8.34 

60г 95.7 0.75 205-206 63.36 6.53 14.13 8.12 C21H26N4O2S 63.29 6.58 14.06 8.05 

60д 89.1 0.76 149-150 64.45 6.92 15.73 8.12 C18H22N4OS 64.38 6.86 15.81 8.05 

60е 86.5 0.73 134-135 65.28 6.67 15.38 8.77 C20H24N4OS 65.19 6.56 15.20 8.70 

60ж 90.5 0.74 216-217 59.57 5.24 16.28 9.42 C17H18N4O2S 59.63 5.30 16.36 9.36 

60з 91.2 0.70 170-171 60.72 5.73 15.81 8.89 C18H20N4O2S 60.65 5.66 15.72 9.00 

*ТСХ в системе этилацетат–пиридин–эфир, 10:1:5. 
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Таблица 65 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 58а-г, 59а-м и 60а-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 и ДМСО-d6

*
) 

1 2 

58a *1.34 (с, 6 H, 2CH3); 1.95-2.01 (м, 4 Н, 2СН2); 3.34 (с, 2 Н, 1-CH2); 3.63-3.70 (м, 4 Н, N(CH2)2); 4.80 (с, 2 Н, 4-CH2); 8.15 (с, 1 H, 10-CH); 13.78 

(уш. с, 1 Н, NH). 

58б *1.34 (с, 6 H, 2CH3); 1.65-1.78 (м, 6 Н, 3СН2); 3.19-3.25 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.39 (с, 2 Н, 1-CH2); 4.64 (с, 2 Н, 4-CH2); 8.17 (с, 1 H, 10-CH); 13.96 

(уш. с, 1 Н, NH). 

58в *1.63-1.97 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.69 (т, 2 Н, J = 6.5, 4-CH2); 3.19-3.28 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.50 (т, 2 Н, J = 6.5, 1-CH2); 8.18 (д, 1 H, J = 3.6, 10-

CH); 13.91 (уш, 1 H, NH). 

58г * 2.14-2.24 (м, 2 H, 2-CH2); 2.99 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-CH2); 3.40 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-CH2); 3.57-3.62 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.73-3.79 (м, 4 Н, O(CH2)2); 8.18 

(д, 1 H, J = 3.7, 10-CH); 13.84 (уш, 1 H, NH). 

59a 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.95-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 2.73 (с, 3 H, SCH3); 3.43 (с, 2 H, 1-CH2); 3.62-3.70 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.82 (с, 2 H, 4-CH2); 8.83 (с, 1 

H, 10-CH). 

59б 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.96-2.02 (м, 4 H, 2CH2); 3.42 (с, 2 H, 1-CH2); 3.64-3.70 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.73 (с, 3 H, ОCH3); 4.21 (с, 2 H, SCH2);  4.83 (с, 2 

H, 4-CH2); 8.81 (с, 1H, 10-CH). 

59в 1.29 (т, 3 H, J = 7.1, OCH3); 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.96-2.02 (м, 4 H, 2CH2); 3.43 (с, 2 H, 1-CH2); 3.65-3.71 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.14-4.22 (м, 4 H, SCH2, 

OCH2CH3); 4.83 (с, 2 H, 4-CH2); 8.81 (с, 1H, 10-CH). 

59г 1.38 (с, 6 H, 2CH3); 1.66-1.79 (м, 6 H, 3CH2); 2.76 (с, 3 H, SCH3); 3.20-3.25 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.49 (с, 2 H, 1-CH2); 4.66 (с, 2 H, 4-CH2); 8.90 (с, 1H, 

10-CH). 

59д 1.38 (с, 6 H, 2CH3); 1.66-1.80 (м, 6 H, 3CH2); 2.73-2.79 (м, 2 H, NHCH2CH2); 3.21-3.28 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.34-3.41 (м, 2 H, NHCH2); 3.49 (с, 2 H, 

1-CH2); 4.04 (с, 2 H, SCH2); 4.66 (с, 2 H, 4-CH2); 7.06-7.20 (м, 5 H, Ar); 7.92 (т, 1 H, J = 5.7, NH); 8.84 (с, 1H, 10-CH). 

59е 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.67-1.79 (м, 6 H, 3CH2); 3.22-3.27 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.48 (с, 2 H, 1-CH2); 4.34 (с, 2 H, SCH2); 4.65 (с, 2 H, 4-CH2); 6.97-7.02 

(м, 1 H, Ar); 7.20-7.27 (м, 2 H, Ar); 7.56-7.61 (м, 2 H, Ar); 8.95 (с, 1H, 10-CH); 7.92 (уш.с, 1 H, NH). 

59ж 1.64-2.00 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.71 (т, 2 Н, J = 6.5, 4-CH2); 2.75 (с, 3 H, SCH3); 3.21-3.26 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.58 (т, 2 Н, J = 6.5, 1-CH2); 8.88 (с, 

1 H, CH). 

59з 1.65-2.00 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.72 (т, 2 Н, J = 5.9, 4-CH2); 3.22-3.28 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.58 (т, 2 Н, J = 5.9, 1-CH2); 4.14 (с, 2 H, SCH2); 4.34 (д, 

2 H, J = 5.9, NHCH2); 7.16-7.28 (м, 5 H, C6H5); 8.45 (т, 1 Н, J = 5.9, NH); 8.88 (с, 1 H, CH). 

59и 1.65-2.00 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.71 (т, 2 Н, J = 6.5, 4-CH2); 3.22-3.29 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.57 (т, 2 Н, J = 6.5, 1-CH2); 5.05 (с, 2 H, SCH2); 7.83 (т, 

1 H, J = 8.0, Ar); 8.45-8.51 (м, 2 H, Ar); 8.81(с, 1 H, CH); 8.90 (дд, 1 H, 
1
J = 2.2, 

2
J = 1.4, Ar). 

59к 2.17-2.27 (м, 2 H, 2-CH2); 2.75 (с, 3 H, SCH3); 3.00 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-CH2); 3.47 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-CH2); 3.56-3.61 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.73-3.79 (м, 4 

Н, O(CH2)2); 8.86 (с, 1 H, CH). 
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Продолжение таблицы 65 

1 2 

59л 2.17-2.27 (м, 2 H, 2-CH2); 3.01 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-CH2); 3.47 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-CH2); 3.58-3.63 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.73-3.79 (м, 4 Н, O(CH2)2); 4.78 (с, 

2 H, SCH2); 7.70-7.76 (м, 2 H, Ar); 8.11-8.17 (м, 2 H, Ar); 8.90 (c, 1 H, CH). 

60а 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.95-2.02 (м, 4 H, 2CH2); 3.44 (с, 2 H, 1-CH2); 3.62-3.70 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.15 (с, 3 H, ОCH3); 4.81 (с, 2 H, 4-CH2); 8.63 (с, 

1H, 10-CH). 

60б 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.51 (т, 3 H, J = 7.2, OCH2CH3); 1.95-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 3.44 (с, 2 H, 1-CH2); 3.63-3.68 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.62 (к, 2 H, J = 7.1, 

OCH2CH3);  4.81 (с, 2 H, 4-CH2); 8.61 (с, 1H, 10-CH). 

60в 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.65-1.79 (м, 6 H, 3CH2); 3.18-3.24 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.49 (с, 2 H, 1-CH2); 4.18 (с, 3 H, ОCH3); 4.66 (с, 2 H, 4-CH2); 8.41 (с, 

1H, 10-CH). 

60г 1.37 (с, 6 H, 2CH3); 1.52 (т, 3 H, J = 7.1, OCH2CH3); 1.64-1.79 (м, 6 H, 3CH2); 3.18-3.24 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.49 (с, 2 H, 1-CH2); 4.65 (к, 2 H, J = 7.1, 

OCH2CH3); 4.66 (с, 2 H, 4-CH2); 8.67 (с, 1H, 10-CH). 

60д 1.64-2.00 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.72 (т, 2 Н, J = 5.8, 4-CH2); 3.19-3.25 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.59 (т, 2 Н, J = 6.5, 1-CH2); 4.17 (с, 3 H, OCH3); 8.67 

(с, 1 H, CH). 

60е 1.52 (т, 3 Н, J = 7.1, CH2CH3); 1.64-2.00 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.72 (т, 2 Н, J = 5.8, 4-CH2); 3.19-3.26 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.59 (т, 2 Н, J = 6.5, 1-

CH2); 4.64 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3); 8.65 (с, 1 H, CH). 

60ж 2.16-2.28 (м, 2 H, 2-CH2); 3.00 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-CH2); 3.48 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-CH2); 3.54-3.60 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.73-3.79 (м, 4 Н, O(CH2)2); 4.17 (с, 

3 H, OCH3); 8.66 (с, 1 H, CH). 

60з 1.52 (т, 3 Н, J = 7.1, CH2CH3); 2.17-2.28 (м, 2 H, 2-CH2); 3.00 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-CH2); 3.48 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-CH2); 3.53-3.60 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.74-

3.80 (м, 4 Н, O(CH2)2); 4.64 (к, 2 H, J = 7.1, CH2CH3); 8.63 (с, 1 H, CH). 

 

Таблица 66 

Физико-химические характеристики конденсированных 4-амино-7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 61а-г,  

62а-д, 63а-и, 64а-е 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

61а 89 0.65 203-204  67.79 6.25 15.15 6.83 C26H29N5OS 67.94 6.36 15.24 6.98 

61б 96 0.68 187-188  63.93 7.62 17.86 6.75 C25H36N6OS 64.07 7.74 17.93 6.84 

61в 96 0.69 197-198  61.43 6.78 17.86 6.75 C24H32N6O2S 61.51 6.88 17.93 6.84 

61г 96 0.67 190-191  65.75 7.03 15.88 7.21 C24H31N5OS 65.87 7.14 16.00 7.33 
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Продолжение таблицы 66 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

62a 97.1 0.68 215-216 62.92 6.60 15.84 7.21 C23H29N5O2S 62.84 6.65 15.93 7.29 

62б 92.2 0.68 194-195 65.79 7.19 15.93 7.25 C24H31N5OS 65.87 7.14 16.00 7.33 

62в 77.6 0.65 190-191 64.23 5.99 15.51 7.21 C24H27N5O2S 64.12 6.05 15.58 7.13 

62г 81.8 0.64 244-245 65.28 6.18 18.16 6.88 C25H28N6OS 65.19 6.13 18.25 6.96 

62д 84.2 0.68 229-230 65.12 6.07 18.20 7.03 C25H28N6OS 65.19 6.13 18.25 6.96 

63а 82 0.75 165-166 69.82 6.45 16.17 7.51 C25H27N5S 69.90 6.34 16.30 7.46 

63б 80 0.75 154-155 70.51 6.65 15.85 7.39 C26H29N5S 70.40 6.59 15.79 7.23 

63в 91 0.76 173-174  66.76 7.34 17.63 8.06 C22H29N5S 66.80 7.39 17.70 8.10 

63г 84.1 0.76 225-226 62.57 6.51 18.15 8.23 C20H25N5OS 62.64 6.57 18.26 8.36 

63д 87 0.76 138-139 64.12 7.02 16.95 7.71 C22H29N5OS 64.20 7.10 17.02 7.79 

63е 89 0.76 310-312 62.73 6.78 21.89 8.28 C20H26N6S 62.80 6.85 21.97 8.38 

63ж 95.7 0.76 160-161 65.17 6.82 16.46 7.51 C23H29N5OS 65.22 6.90 16.53 7.57 

63з 95 0.76 78-79 67.96 7.78 16.45 7.51 C24H33N5S 68.05 7.85 16.53 7.57 

63и 93.2 0.76 98-99 65.27 7.08 19.82 7.50 C23H30N6S 65.37 7.16 19.89 7.59 

64а 87.2 0.75 210-212 66.21 5.65 16.85 7.59 C23H23N5OS 66.16 5.55 16.77 7.68 

64б 82 0.76 215-216 62.57 6.48 18.17 8.28 C20H25N5OS 62.64 6.57 18.26 8.36 

64в 95.6 0.64 197-198  63.38 6.79 17.56 7.98 C21H27N5OS 63.45 6.85 17.62 8.06 

64г 93.5 0.76 219-220  58.29 5.92 22.59 8.60 C18H22N6OS 58.36 5.99 22.68 8.65 

64д 94.4 0.76 198-199  66.72 5.78 16.14 7.38 C24H25N5OS 66.80 5.84 16.23 7.43 

64е 95.2 0.76 243-245 59.13 5.93 18.09 8.27 C19H23N5O2S 59.20 6.01 18.17 8.32 

*ТСХ в системе пиридин–этанол, 1:2. 

Таблица 67 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 61а-г, 62а-д, 63а-и, 64а-е 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3) 

1 2 

61a 1.35 (с, 3 H, CH3); 1.36 (с, 3 H, CH3); 1.61 (д, 3 H, J = 7.0, CHCH3); 1.94-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 3.44 (с, 2 H, 1-CH2); 3.58-3.65 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.77 

(уш.с, 2 H, 4-CH2); 5.53-5.65 (м, 1 H, CHCH3); 7.11-7.18 (м, 1 H, Ar); 7.22-7.29 (м, 2 H, Ar); 7.37 (уш.д, 1 H, J = 8.0, NH); 7.40-7.46 (м, 2 H, Ar); 

8.35 (с, 1 H, 10-CH). 
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Продолжение таблицы 67 

1 2 

61б 1.11 (т, 6 H, J = 7.2, N(CH2CH3)2); 1.36 (с, 6 H, C(CH3)2); 1.78-1.87 (м, 2 H, NHCH2CH2); 1.92-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 2.53-2.69 (м, 6 H, CH2N(CH2)2); 

3.46 (с, 2 H, 1-CH2); 3.57-3.64 (м, 6 H, NHCH2CH2, N(CH2)2); 4.77 (с, 2 H, 4-CH2); 7.52 (уш.т, 1 H, J = 5.2, NH); 8.39 (с, 1 H, 10-CH). 

61в 1.35 (с, 6H, 2CH3); 1.93-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 2.48-2.51 (м, 3 H, CH2OH); 2.62-2.67 (м, 4 H, CH2N(CH2)2); 3.45 (с, 2 H, 1-CH2); 3.54-3.63 (м, 4 H, 5-

N(CH2)2, CH2N(CH2)2); 3.88-3.92 (м, 4 H, 8-N(CH2)2); 4.78 (с, 2 H, 4-CH2), 8.45 (с, 1 H, 10-CH). 

61г 1.00 (д, 3 H, J = 6.2, CHCH3); 1.20-1.38 (м, 2 H, CHCH2); 1.36 (с, 6 H, 2CH3); 1.68-1.84 (м, 3 H, CHCH2); 1.93-2.02 (м, 4 H, 2CH2); 3.00-3.13 (м, 2 

H, 8-NCH2CH2); 3.47 (с, 2 H, 1-CH2); 3.57-3.64 (м, 4 H, 5-N(CH2)2); 4.65-4.74 (м, 2 H, 8-NCH2CH2); 4.79 (с, 2 H, 4-CH2); 8.43 (с, 1 H, 10-CH). 

62a 1.36 (с, 6 H, 2CH3); 1.64-1.78 (м, 6 H, 3CH2); 3.15-3.20 (м, 4 H, 5-N(CH2)2); 3.51 (с, 2 H, 1-CH2); 3.77-3.81 (м, 4 H, 8-N(CH2)2); 3.89-3.94 (м, 4 H, 8-

O(CH2)2); 4.69 (с, 2 H, 4-CH2); 8.55 (с, 1 H, 10-CH). 

62б 1.36 (с, 6 H, 2CH3); 1.64-1.80 (м, 12 H, 6CH2 пиперидин); 3.13-3.18 (м, 4 H, 5-N(CH2)2); 3.52 (с, 2 H, 1-CH2); 3.89-3.94 (м, 4 H, 8-N(CH2)2); 4.65 (с, 

2 H, 4-CH2); 8.47 (с, 1 H, 10-CH). 

62в 1.36 (с, 6 H, 2CH3); 1.61-1.79 (м, 6 H, 3CH2); 3.15-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.51 (с, 2 H, 1-CH2); 4.66 (с, 2 H, 4-CH2); 4.74 (д, 2 H, J = 5.7, NHCH2); 

6.25-6.31 (м, 2 H, CH); 7.38 (дд, 1 H, J
1
 = 1.9, J

2
 = 0.8, CH); 7.84 (уш.т, 1 H, J = 5.7, NH); 8.48 (с, 1 H, 10-CH). 

62г 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 1.65-1.77 (м, 6 H, 3CH2); 3.15-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.49 (с, 2 H, 1-CH2); 4.66 (с, 2 H, 4-CH2); 4.76 (д, 2 H, J = 6.0, NHCH2); 

7.27-7.30 (м, 2 H, 2CH); 8.40-8.44 (м, 2 H, 2CH); 7.99 (уш.т, 1 H, J = 6.0, NH); 8.47 (с, 1 H, 10-CH). 

62д 1.36 (с, 6 H, 2CH3); 1.64-1.79 (м, 6 H, 3CH2); 3.15-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.50 (с, 2 H, 1-CH2); 4.67 (с, 2 H, 4-CH2); 4.85 (д, 2 H, J = 5.7, NHCH2); 

7.17 (ддд, 1 H, J1 = 7.5, J2 = 4.8, J3 = 1.0, CH); 7.34 (дт, 1 H, J1 = 7.8, J2 = 1.0, CH); 7.63 (тд, 1 H, J1 = 7.5, J2 = 1.8, CH); 7.87 (уш.т, 1 H, J = 5.7, 

NH); 8.44 (с, 1 H, 10-CH); 8.50 (ддд, 1 H, J1 = 4.8, J2 = 1.8, J3 = 1.0, CH). 

63а 1.62-1.98 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.72 (т, 2 Н, J = 5.7, 4-CH2); 3.14-3.22 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.59 (т, 2 Н, J = 6.5, 1-CH2); 4.77 (д, 2 H, J = 5.9, 

NHCH2); 7.14-7.40 (м, 5 Н, Ar); 7.75 (уш, 1 H, NH); 8.43 (с, 1 H, CH). 

63б 1.62-1.98 (м, 10 H, 2,3-CH2, 3CH2); 2.72 (т, 2 Н, J = 5.7, 4-CH2); 2.94-3.01 (м, 2 Н, NHCH2CH2); 3.14-3.22 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.60 (т, 2 Н, J = 6.4, 1-

CH2); 3.71-3.79 (м, 2 Н, NHCH2); 7.12-7.28 (м, 6 Н, NH, Ar); 8.46 (с, 1 H, CH). 

63в 0.98 (д, 6 H, J = 6.7, CH(CH3)2); 1.62-1.98 (м, 10 H, 3CH2, 2,3-CH2); 2.00-2.12 (м, 1 H, CH(CH3)2); 2.69-2.75 (м, 2 H, 4-CH2); 3.15-3.20 (м, 4 H, 

N(CH2)2); 3.33-3.39 (м, 2 H, NHCH2); 3.56-3.63 (м, 2 H, 1-CH2); 7.08 (ш, 1 H, NH); 8.40 (с, 1H, CH).  

63г 1.61-1.82 (м, 8 H) и 1.87-1.97 (м, 2H) (3CH2, 2,3-CH2); 2.69-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 3.13-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.54-3.69 (м, 6 H, NHCH2, CH2OH, 

1-CH2); 4.50 (ш, 1 H, OH); 7.06 (уш. т, 1 H, J = 5.0, NH); 8.42 (с, 1 H, CH). 

63д 1.61-1.82 (м, 10 H) и 1.86-1.97 (м, 2 H) (3CH2, 2,3-CH2, NHCH2CH2); 2.68-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 3.13-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.31 (с, 3 H, OCH3); 

3.46 (т, 2 H, J = 6.0, CH2OCH3); 3.55-3.63 (м, 4 H, NHCH2, 1-CH2); 7.09 (уш. т, 1H, J = 5.5, NH); 8.42 (с, 1 H, CH).  

63е 1.61-1.97 (м, 10 H, 3CH2, 2,3-CH2); 2.18 (ш, 2 H, NH2); 2.68-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 2.87 (т, 2 H, J = 6.0, CH2NH2); 3.13-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.52-

3.61 (м, 4 H, NHCH2, 1-CH2); 7.13 (ш, 1 H, NH), 8.41 (с, 1 H, CH).  

63ж 1.61-2.05 (м, 14 H, 3CH2, 2,3-CH2, OCH2(CH2)2); 2.68-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 3.13-3.21 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.49-3.90 (м, 6 H, NHCH2, OCH2, 1-CH2); 

4.09-4.18 (м, 1 H, NHCH2CH); 7.09 (уш. т, 1 H, J = 5.7, NH); 8.41 (с, 1 H, CH). 

1
5

6
 

 



157 

 

Продолжение таблицы 67 

1 2 

63з 1.01 (т, 6 H, J = 7.4, 2CH2CH3); 1.62-1.96 (м, 14 H, 3CH2, 2,3-CH2, 2CH2CH3); 2.68-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 3.13-3.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.56-3.71 (м, 

2 H, 1-CH2, N(CH2)2);  8.41 (с, 1H, CH). 

63и 1.61-1.97 (м, 10 H, 3CH2, 2,3-CH2); 2.28 (с, 3 H, NCH3); 2.47-2.53 (м, 4 H, N(CH2)2); 2.68-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 3.13-3.19 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.56-

3.63 (м, 2 H, 1-CH2); 3.86-3.94 (м, 4 H, N(CH2)2); 8.48 (с, 1 H, CH). 

64а 2.15-2.25 (м, 2 H, 2-CH2); 2.96 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-CH2); 3.47 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-CH2); 3.48-3.54 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.74-3.80 (м, 4 Н, O(CH2)2); 4.77 (д, 

2 H, J = 5.9, NHCH2); 7.15-7.41 (м, 5 Н, Ar); 7.78 (уш, 1 H, NH); 8.42 (с, 1 H, CH). 

64б 0.99 (т, 3 H, J = 7.3, CH2CH3); 1.37-1.49 (м, 2 H, CH2CH3); 1.61-1.70 (м, 2 H, CH2CH2CH3); 2.15-2.24 (м, 2 H, 2-CH2); 2.96 (т, 2 H, J = 7.0, 3-CH2); 

3.47 (т, 2 H, J = 7.4, 1-CH2); 3.49-3.56 (м, 6 H, NHCH2, N(CH2)2); 3.75-3.78 (м, 4 H, O(CH2)2); 7.06 (уш. т, 1 H, J = 5.5, NH); 8.39 (с, 1 H, CH). 

64в 0.98 (д, 6 H, J = 6.5, CH(CH3)2); 1.53-1.60 (м, 1 H, CH(CH3)2); 1.66-1.79 (м, 2 H, CHCH2); 2.15-2.25 (м, 2 H, 2-CH2); 2.96 (т, 2 H, J = 7.1, 3-CH2); 

3.47 (т, 2 H, J = 7.4, 1-CH2); 3.48-3.51 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.53-3.57 (м, 2 H, NHCH2); 3.75-3.78 (м, 4 H, O(CH2)2); 7.03 (уш. т, 1H, J = 5.5, NH); 8.39 

(с, 1 H, CH). 

64г 2.15-2.25 (м, 2 H, 2-CH2); 2.50 (ш, 2 H, NH2); 2.89 (т, 2 H, J = 6.0, CH2NH2); 2.96 (т, 2 H, J = 7.2, 3-CH2); 3.47 (т, 2 H, J = 7.5, 1-CH2); 3.48-3.53 (м, 

4 H, N(CH2)2); 3.55-3.62 (м, 2 H, NHCH2); 3.74-3.79 (м, 4 H, O(CH2)2); 7.16 (уш. т, 1 H, J = 5.2, NH); 8.40 (с, 1 H, CH). 

64д 2.15-2.26 (м, 2 H, 2-CH2); 2.91-3.01 (м, 4 H, CH2C6H5, 3-CH2); 3.48 (т, 2 H, J = 7.5, 1-CH2); 3.49-3.52 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.70-3.80 (м, 6 H, NHCH2, 
O(CH2)2); 7.11-7.19 (м, 1H, NH); 7.21-7.30 (м, 5 H, Ar); 8.44 (с, 1 H, CH). 

64е 1.75-1.85 (м, 2 H, NHCH2CH2); 2.14-2.25 (м, 2 H, 2-CH2); 2.96 (т, 2 H, J = 7.1, 3-CH2); 3.43-3.68 (м, 9 H, N(CH2)2, 1-CH2, CH2OH); 3.60-3.68 (м, 2 

H, NHCH2); 3.72-3.80 (м, 4 H, O(CH2)2); 7.16 (уш. т, 1 H, J = 5.5, NH); 8.41 (с, 1 H, CH). 

 

Таблица 68 

Физико-химические характеристики конденсированных 4-амино-2-алкилсульфанил-7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]-

пиримидинов 66а,б, 67а-г, 68а-ж, 69а,б, 70а-в, 71, 72а,б 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

66а 81 0.71 211–212 60.83 5.79 17.19 13.10 C25H28N6OS2 60.95 5.73 17.06 13.02 

66б 78 0.71 215–216 58.64 6.25 14.78 13.49 C23H29N5O2S2 58.57 6.20 14.85 13.60 

67а 79 0.63 229-230 57.58 6.39 15.13 13.86 C22H29N5O2S2 57.49 6.36 15.24 13.95 

67б 79 0.63 104-105 61.24 7.08 14.72 13.48 C24H33N5OS2 61.11 7.05 14.85 13.60 

67в 91 0.65 219-220 62.20 7.00 14.57 13.15 C25H33N5OS2 62.08 6.88 14.48 13.26 
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Продолжение таблицы 68 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

67г 89 0.64 252-253 59.47 6.39 14.55 13.28 C24H31N5O2S2 59.35 6.43 14.42 13.20 

68a 83 0.68 220-221 59.18 6.77 14.29 13.08 С24Н33N5O2S2 59.11 6.82 14.36 13.15 

68б 86 0.68 195-196 58.75 7.15 15.76 11.99 С26Н38N6O2S2 58.84 7.22 15.83 12.08 

68в 95 0.65 200-201 57.38 6.17 13.87 12.72 С24Н31N5O3S2 57.46 6.23 13.96 12.78 

68г 73 0.66 172-175 57.84 5.39 14.12 12.79 С24Н27N5O3S2 57.93 5.47 14.07 12.89 

68д 86 0.65 200-202 56.64 6.37 15.75 12.02 С25Н34N6O3S2. 56.58 6.46 15.84 12.08 

68e 80 0.65 231–232 59.93 6.98 13.81 12.67 C25H35N5O2S2. 59.85 7.03 13.96 12.78 

68ж 81 0.68 206–207 62.36 6.25 14.69 11.03 C30H36N6O2S2 62.47 6.29 14.57 11.12 

69a 73 0.70 119–120 63.37 7.26 15.24 14.17 C24H33N5S2 63.26 7.30 15.37 14.07 

69б 74 0.73 159–160 61.25 5.64 15.42 14.34 C23H25N5OS2 61.17 5.58 15.51 14.20 

70a 90 0.68 135-136 60.48 6.79 15.42 13.94 C23H31N5OS2 60.36 6.83 15.30 14.01 

70б 76 0.68 144-145 61.37 7.25 17.76 13.54 C24H34N6S2 61.24 7.28 17.85 13.62 

70в 75 0.69 104-105 61.82 5.81 15.18 13.65 C24H27N5OS2 61.91 5.84 15.04 13.77 

71 83 0.62 198–200 65.08 5.99 13.67 12.28 C28H31N5OS2 64.96 6.04 13.53 12.39 

72a 80 0.59 241–242 59.08 5.83 16.49 14.88 C21H25N5OS2 58.99 5.89 16.38 15.00 

72б 83 0.60 240–241 56.98 5.72 15.88 14.32 C21H25N5O2S2 56.86 5.68 15.79 14.46 

*ТСХ в системе этанол–хлороформ, 3:1. 

Таблица 69 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 66а,б, 67а-г, 68а-ж, 69а,б, 70а-в, 71, 72а,б 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3) 

1 2 

66a 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 1.93-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 2.49 (с, 3 H, SCH3); 3.45 (с, 2 H, 1-CH2); 3.59-3.65 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.73 (д, 2H, J = 5.9, NHCH2); 

4.77 (с, 2H, 4-CH2); 7.25 (дд, 1H, J = 7.7, J = 4.8, CHPy); 7.77 (ддд, 1H, J = 7.7, J = 1.9, J = 1.6, CHPy); 7.87 (уш. т, 1H, J = 5.9, NH); 8.40 (дд, 1H, J 

= 4.8, J = 1.6, CHPy); 8.58 (д, 1 H, J = 1.9, CHPy). 

66б 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 1.91-2.03 (м, 4 H, 2CH2); 2.53 (с, 3 H, SCH3); 3.46 (с, 2 H, 1-CH2); 3.59-3.64 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.74-3.80 (м, 4 H, N(CH2)2); 

3.84-3.90 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.79 (с, 2 H, 4-CH2). 
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Продолжение таблицы 69 

1 2 

67а 1.34 (с, 6 Н, 2CH3); 1.63-1.78 (м, 6 Н, ЗСН2); 2.53 (с, З Н, SCH3); 3.00 (ш, 1 H, OH); 3.13-3.20 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.50 (с, 2 Н, 1-СН2), 3.58-3.68 (м, 

4 Н, NH(CH2)2); 4.65 (с, 2 Н, 4-СН2); 7.27 (уш.т, 1 Н, J = 5.1, NН). 

67б 0.95 (т, 3 Н, J = 7.4, СН2СH3); 1.25 (д, 3 Н, J = 6.5, СНСH3); 1.33 (с, 6 Н, 2CH3); 1.50-1.63 (м, 2 Н, СН2СН3); 1.64-1.79 (м, 6 Н, ЗСН2); 2.51 (с, З Н, 

SCH3); 3.13-3.19 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.49 (с, 2 Н, 1-CH2); 4.25-4.39 (м, 1 Н, СНСН3); 4.64 (с, 2 Н, 4-СН2); 7.00 (д, 1 Н, J = 8.1, NН). 

67в 1.34 (с, 6 Н, 2СН3); 1.64-1.79 (м, 12 Н, 6СН2); 2.53 (с, З Н, SCH3); 3.13-3.19 (м, 4 Н, 5-N(CH2)2); 3.51 (с, 2 Н, 1-CH2); 3.87-3.93 (м, 4 Н, 8-

N(CH2)2); 4.64 (с, 2 Н, 4-СН2). 

67г 1.34 (с, 6 Н, 2СН3); 1.64-1.78 (м, 6 Н, 3СН2); 2.54 (с, З Н, SCH3); 3.14-3.20 (м, 4 Н, 5-N(CH2)2); 3.51 (с, 2 Н, 1-CH2); 3.76-3.81 (м, 4 Н, 8-N(CH2)2); 

3.88-3.93 (м, 4 Н, 8-O(CH2)2); 4.75 (с, 2 Н, 4-СН2). 

68a 0.98 (д, 6 Н, J = 6.6, CH(СН3)2); 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 1.52-1.61 (м, 2 Н, CHСН2); 1.64-1.78 (м, 1 Н, CH(СН3)2); 2.53 (с, 3 H, SСН3); 3.17-3.22 (м, 4 

H, N(CH2)2); 3.52 (с, 2 H, 1-СН2); 3.51-3.58 (м, 2 H, NHCH2); 3.75-3.81 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.68 (с, 2 H, 4-СН2); 7.28 (т, 1 Н, J = 5.5, NH). 

68б 1.11 (т, 6 Н, J = 7.0, N(CH2)2(СН3)2); 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 1.78-1.88 (м, 2 H, NHCH2CH2); 2.53 (с, 3 H, SСН3); 2.58-2.68 (м, 6 H, N(СН2)3); 3.17-3.24 

(м, 4 H, N(CH2)2); 3.52 (с, 2 H, 1-СН2); 3.58-3.65 (м, 2 H, NHCH2); 3.75-3.82 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.68 (с, 2 H, 4-СН2); 7.85 (уш.т, 1 Н, J = 5.0, NH). 

68в 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 1.61-2.05 (м, 4 H, 2CH2); 2.53 (с, 3 H, SСН3); 3.16-3.24 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.51 (с, 2 H, 1-СН2); 3.54-3.74 (м, 3 H, NHCH2, 

CHH); 3.75-3.82 (м, 4 H, О(CH2)2); 3.82-3.90 (м, 1 H, CHH); 4.09-4.18 (м, 1 H, OCH); 4.68 (с, 2 H, 4-СН2); 7.37 (уш.т, 1 Н, J = 5.7, NH). 

68г 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 2.54 (с, 3 H, SСН3); 3.18-3.24 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.51 (с, 2 H, 1-СН2); 3.76-3.82 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.68 (с, 2 H, 4-СН2); 4.73 (д, 

2 H, J = 5.6, NHCH2); 6.26-6.32 (м, 2 H, 2CH); 4.73 (уш.д, 1 H, J = 1.8, CH); 7.96 (уш.т, 1 Н, J = 5.6, NH). 

68д 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 2.54 (с, 3 H, SСН3); 2.56 (т, 2 H, J = 5.6, CH2OH); 2.69-2.74 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.18-3.23 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.41 (ш, 1 H, OH); 

3.53 (с, 2 H, 1-СН2); 3.59 (т, 2 H, J = 5.6, NCH2); 3.76-3.82 (м, 4 H, О(CH2)2); 3.94-4.00 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.67 (с, 2 H, 4-СН2). 

68е 0.91 (т, 3 H, J = 6.6, CH2CH3); 1.28-1.45 (м, 6 H, CH3(CH2)3); 1.34 (с, 6 H, 2CH3); 1.61-1.71 (м,  2H, NHCH2CH2); 2.52 (с, 3 H, SCH3); 3.15-3.25 (м, 

4 H, N(CH2)2); 3.46-3.56 (м, 4 H, NHCH2, 1-CH2); 3.74-3.84 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.68 (с, 2 H, 4-CH2); 7.30 (уш. т, 1 H, J = 5.4, NH). 

68ж 1.21 (с, 6 H, 2CH3); 2.30 (с, 3 H, NCH3); 2.46-2.55 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.16-3.22 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.75-3.80 (м, 4 H, О(CH2)2); 3.89-3.96 (м, 4 H, 

N(CH2)2); 3.41 (с, 2 H, 1-CH2); 4.44 (с, 2 H, SCH2); 4.64 (с, 2 H, 4-CH2); 7.15-7.29 (м, 3 H, CH); 7.37-7.43 (м, 2 H, CH). 

69a 1.01 (т, 3 H, J = 7.3, CH2CH3); 1.30 (т, 3 H, J = 7.0, NCH2CH3); 1.38-1.51 (м, 2 H, CH2CH3); 1.66-1.78 (м, 4 H, 2,3-CH2); 1.84-1.91 (м, 2 H, 4-CH2); 

1.91-1.99 (м, 4 H, 2CH2); 2.51 (с, 3 H, SCH3); 2.71 (т, 2 H, J = 5.9, 1-CH2); 3.52-3.62 (м, 6 H, NCH2CH2, N(CH2)2); 3.64-3.71 (м, 2 H, NCH2CH2); 

3.76 (к, 2H, J = 7.0, NCH2CH3). 

69б 1.70-1.79 (м, 2 H, 2-CH2); 1.84-1.92 (м, 2 H, 3-CH2); 1.92-1.99 (м, 4 H, 2CH2); 2.53 (с, 3 H, SCH3); 2.71 (т, 2 H, J = 5.7, 4-CH2); 3.49-3.65 (м, 6 H, 

N(CH2)2, 1-CH2); 4.70 (д, 2 H, J = 5.6, NHCH2); 6.25-6.32 (м, 2 H, 2CH); 7.39 (дд, 1 H, J1 = 1.7, J2 = 0.7, CH); 7.66 (уш. т, 1 H, J = 5.6, NH). 

70a 1.61-1.81 (м, 8 Н, NHCH2СН2, ЗСН2); 1.86-1.96 (м, 4 Н, 2,3-СН2); 2.53 (с, З Н, SCH3); 2.70 (т, 2 Н, J = 5.9, 1-СН2); 3.14-3.21 (м, 4 Н, N(CH2)2); 

3.45 (т, 2 Н, J = 6.1, OСН2); 3.54-3.62 (м, 4 Н, NHCH2, 4-CH2); 7.21 (уш.т, 1 Н, J = 5.6, NН). 

70б 1.61-1.96 (м, 12 Н, NHCH2СН2, 2,3-СН2, ЗСН2); 2.25 (с, 6 Н, N(CH3)2); 2.37-2.43 (м, 2 Н, 1-СН2); 2.53 (с, З Н, SCH3); 2.66-2.73 (м, 2 Н, 4-СН2); 

3.13-3.20 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.54-3.62 (м, 4 Н, NHCH2, NCH2); 7.56 (уш.т, 1 Н, J = 5.1, NН). 
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Продолжение таблицы 69 

1 2 

70в 1.54-1.96 (м, 10 Н, 2,3-СН2, ЗСН2); 2.53 (с, З Н, SCH3); 2.66-2.74 (м, 2 Н, 1-СН2); 3.12-3.21 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.55-3.62 (м, 2 Н, 4-СН2); 4.71 (д, 2 

Н, J = 5.4, NHСН2); 6.24-6.33 (м, 2 Н, 2CH); 7.39 (уш.с, 1 Н, CH); 7.82 (уш.т, 1 Н, J = 5.4, NН). 

71 1.69-1.79 (м, 2 H, 2-CH2); 1.81-1.91 (м, 2 H, 3-CH2); 2.01-2.10 (м, 4 H, 2CH2); 2.70 (т, 2 H, J = 5.2, 4-CH2); 3.17-3.24 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.53 (т, 2 H, 

J = 6.5, 1-CH2); 3.74-3.80 (м, 4 H, О(CH2)2); 3.83-3.91 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.41 (с, 2 H, SCH2); 7.14-7.28 (м, 3H, Ar); 7.37-7.42 (м, 2 H, Ar). 

72а 2.00-2.10 (м, 4 H, 2CH2); 2.12-2.24 (м, 2 H, 2-CH2); 2.52 (с, 3 H, SCH3); 2.95 (т, 2 H, J = 7.2, 3-CH2); 3.47 (т, 2 H, J = 7.5, 1-CH2); 3.47-3.52 (4H, м, 

N(CH2)2); 3.73-3.78 (м, 4 H, О(CH2)2); 3.82-3.89 (м, 4 H, N(CH2)2). 

72б 2.14-2.25 (м,  2H, 2-CH2); 2.55 (с, 3 H, SCH3); 2.98 (т, 2 H, J = 7.2, 3-CH2); 3.48 (т, 2 H, J = 7.4, 1-CH2); 3.49–3.55 (м, 4 H, 4-N(CH2)2); 3.73-3.81 (м, 

8 H, 7-N(CH2)2, 4-О(CH2)2); 3.86-3.92 (м, 4 H, О(CH2)2). 

 

 

Таблица 70 

Физико-химические характеристики конденсированных 4-алкокси-2-алкилсульфанил-7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]-

пиримидинов 73а-д и 2,2-диметил-8-алкилтио-10-(метилтио)-5-(морфолин-4-ил)-1,4-дигидро-2H-

пирано[4”,3”:4’,5’]пиридо[3’,2’:4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 75а-д 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

73a 81 0.67 190-191 57.75 5.76 13.37 15.32 C20H24N4O2S2 57.67 5.81 13.45 15.40 

73б 77 0.66 188–189 58.49 6.15 13.15 14.78 C21H26N4O2S2 58.58 6.09 13.01 14.89 

73в 80 0.63 178–179 62.13 5.72 10.63 12.35 C27H30N4O3S2 62.04 5.79 10.72 12.27 

73г 88 0.65 206–207 59.90 6.10 14.08 16.14 C20H24N4OS2 59.97 6.04 13.99 16.01 

73д 79 0.68 236–237 63.46 5.78 11.46 13.14 C26H28N4O2S2 63.39 5.73 11.37 13.02 

75а 93 0.70 193-195 58.52 6.76 10.47 18.13 С26Н36N4O2S3 58.61 6.81 10.52 18.06 

75б 95 0.74 210-211 57.24 6.28 11.02 18.95 С24Н32N4O2S3 57.11 6.39 11.10 19.06 

75в 92 0.72 210-211 55.51 5.75 10.72 18.46 С24Н30N4O3S3 55.57 5.83 10.80 18.55 

75г 87 0.72 197-198 54.66 5.79 10.15 17.58 С25Н32N4O4S3 54.72 5.88 10.21 17.53 

75д 96 0.70 230-232 60.12 5.56 10.32 17.80 С27Н30N4O2S3 60.19 5.61 10.40 17.86 

*ТСХ в системе ДМФА–этанол, 1:2. 
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Таблица 71 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 73а-д и 75а-д 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 ) 

73а 1.35 (с, 6 H, 2СН3); 1.96-2.03 (м,  2H, 2CH2); 2.61 (с, 3 H, SСН3); 3.37 (с, 2 H, 1-СН2); 3.66-3.74 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.13 (с, 3 H, OСН3); 4.84 (с, 2 

H, 4-СН2). 

73б 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 1.49 (т, 3 H, J = 7.1, OCH2CH3); 1.95-2.00 (м, 4 H, 2CH2); 2.58 (с, 3 H, SCH3); 3.43 (с, 2 H, 1-CH2); 3.62-3.67 (м, 4 H, N(CH2)2); 

4.61 (к, 2 H, J = 7.1, OCH2CH3); 4.80 (с, 2 H, 4-CH2). 

73в 1.25 (с, 6 H, 2CH3); 1.50 (т, 3 H, J = 7.0, OCH2CH3); 3.21-3.26 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.38 (с, 2 H, 1-CH2); 3.75-3.80 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.48 (с, 2 H, 

SCH2); 4.63 (к, 2 H, J = 7.0, OCH2CH3); 4.65 (с, 2 H, 4-CH2); 7.17-7.30 (м,  3H, Ar); 7.39-7.45 (м, 2 H, Ar). 

73г 1.49 (т, 3 H, J = 7.0, OCH2CH3); 1.71-1.80 (м, 2 H, 2-CH2); 1.86-1.93 (м, 2 H, 3-CH2); 1.93-2.00 (м, 4 H, 2CH2); 2.59 (с, 3 H, SCH3); 2.74 (т, 2 H, J = 

5.9, 4-CH2); 3.54 (т, 2 H, J = 6.3, 1-CH2); 3.60-3.66 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.60 (к, 2 H, J = 7.0, OCH2CH3). 

73д 1.50 (т, 3 H, J = 7.1, OCH2CH3); 1.71-1.81 (м, 2 H, 2-CH2); 1.84-1.95 (м, 2 H, 3-CH2); 2.66-2.74 (м, 2 H, 4-CH2); 3.22-3.30 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.45-

3.54 (м, 2 H, 1-CH2); 3.74-3.83 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.47 (с, 2 H, SCH2); 4.62 (к, 2H, J = 7.1, OCH2CH3); 7.17-7.32 (м, 3H, Ar); 7.38-7.46 (м, 2 H, Ar). 

75а 0.91 (т, 3 Н, J = 6.8, CH2СН3); 1.26-1.41 (м, 6 Н, 3СН2); 1.45-1.54 (м, 2 Н, CH2СН3); 1.36 (с, 6 H, 2СН3); 1.74-1.85 (м, 2 Н, SCH2СН2); 2.61 (с, 3 H, 

SСН3); 3.24-3.30 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.38 (т, 2 Н, J = 7.3, SCH2); 3.48 (с, 2 H, 1-СН2); 3.75-3.81 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.68 (с, 2 H, 4-СН2). 

75б 1.01 (д, 6 Н, J = 6.5, CH(СН3)2); 1.36 (с, 6 H, 2СН3); 1.65-1.74 (м, 2 Н, CHСН2); 1.75-1.85 (м, 1 Н, CH(СН3)2); 2.62 (с, 3 H, SСН3); 3.24-3.30 (м, 4 

H, N(CH2)2); 3.36-3.42 (м, 2 H, SCH2); 3.49 (с, 2 H, 1-СН2); 3.76-3.81 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.67 (с, 2 H, 4-СН2). 

75в 1.36 (с, 6 H, 2СН3); 1.97-2.07 (м, 2 Н, SCH2СН2); 2.12 (с, 3 H, CСН3); 2.59-2.65 (м, 2 H, CH2CO); 2.67 (с, 3 H, SСН3); 3.24-3.29 (м, 4 H, N(CH2)2); 

3.40 (т, 2 Н, J = 7.1, SCH2); 3.48 (с, 2 H, 1-СН2); 3.76-3.81 (м, 4 H, О(CH2)2);  4.67 (с, 2 H, 4-СН2). 

75г 1.25 (т, 3 Н, J = 7.1, CH2СН3); 1.36 (с, 6 H, 2СН3); 2.04-2.14 (м, 2 Н, SCH2СН2); 2.46 (т, 2 Н, J = 7.3, CH2СO); 2.61 (с, 3 H, SСН3); 3.24-3.30 (м, 4 

H, N(CH2)2); 3.45 (т, 2 Н, J = 7.1, SCH2); 3.47 (с, 2 H, 1-СН2); 3.76-3.82 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.10 (к, 2 Н, J = 7.1, OCH2СН3); 4.67 (с, 2 H, 4-СН2). 

75д 1.37 (с, 6 H, 2СН3); 2.64 (с, 3 H, SСН3); 3.05-3.12 (м, 2 Н, SCH2СН2); 3.24-3.31 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.50 (с, 2 H, 1-СН2); 3.57-3.64 (м, 2 Н, SCH2); 

3.75-3.82 (м, 4 H, О(CH2)2); 4.68 (с, 2 H, 4-СН2); 7.15-7.32 (м, 5 H, Ar). 

 

Таблица 72 

Физико-химические характеристики конденсированных 4-гидразино-7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]пиримидинов 76а-д 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

76а 95 0.65 253-255 59.28 6.12 21.74 8.41 С19Н24N6OS 59.35 6.29 21.86 8.34 

1
6

1
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Продолжение таблицы 72 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

76б 89 0.63 245-247  59.77 5.82 24.85 9.28 C17H20N6S 59.98 5.92 24.69 9.42 

76в 97 0.65 231-232 60.86 6.14 23.83 8.89 C18H22N6S 60.99 6.26 23.71 9.04 

76г 98 0.55 273-275 58.65 5.68 25.87 9.70 C16H18N6OS 58.87 5.56 25.75 9.82 

76д 80 0.57 268-270 59.87 5.86 24.74 9.39 С17Н20N6S 59.98 5.92 24.69 9.42 

  *ТСХ в системе этанол–хлороформ, 1:3. 

Таблица 73 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 76а-д 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 ) 

76а 1.35 (с, 6 H, 2CH3); 1.69-1.78 (м, 6 Н, 3СН2); 3.11-3.18 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.50 (с, 2 Н, 1-CH2); 4.58 (ш, 2 H, NH2); 4.65 (с, 2 Н, 4-CH2); 8.32 (с, 1 

H, CH); 8.57 (уш. с, 1 H, NH). 

76б 1.62-1.71 (м, 2 H, 3-CH2); 1.76-1.91 (м, 6 H, 2-CH2, 2CH2); 2.65-2.72 (м, 2 H, 4-CH2); 3.44-3.50 (м, 2 H, 1-CH2); 3.51-3.58 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.74 

(уш, 2 H, NH2); 8.34 (с, 1 H, CH); 8.68 (уш, 1 H, NH). 

76в 1.61-1.82 (м, 8 H, 3CH2, 2-CH2); 2.88-1.97 (м, 2 H, 3-CH2); 2.68-2.74 (м, 4 H, 4-CH2); 3.12-2.20 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.55-3.62 (м, 2 H, 1-CH2); 4.52 

(ш, 2 H, NH2); 8.33 (с, 1 H, CH); 8.48 (ш, 1 H, NH). 

76г 1.95-2.01 (м, 4 H, 2CH2); 2.09-2.19 (м, 2 H, 2-CH2); 3.21 (т, 2 H, J =7.3, 3-CH2,); 3.40 (т, 2 H, J = 7.6, 1-CH2,); 3.71-3.78 (м, 4 H, N(CH2)2); 4.51 (ш, 

2 H, NH2); 8.26 (с, 1 H, CH); 8.31 (ш, 1 H, NH). 

76д 1.64-1.74 (м, 6 H, 3CH2); 2.11-2.22 (м, 2 H, 2-CH2); 2.94 (т, 2 Н, J = 7.2, 3-СН2); 3.43 (т, 2 Н, J = 7.5, 1-СН2); 3.46-3.52 (м, 4 Н, N(CH2)2); 4.72 (ш, 

2 H, NH2); 8.30 (с, 1 H, CH); 8.54 (уш. c, 1 H, NH).   

 

Таблица 74 

Физико-химические характеристики конденсированных 9-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[2,3-с][1,2,4]триазоло[4,3-с-(1,5-с)]-

пиримидинов 77а-д и 78а-д 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

77a 75 0.71 327-329 60.78 5.71 21.42 8.25 С20Н22N6OS 60.89 5.62 21.30 8.13 

1
6

2
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Продолжение таблицы 74 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

77б 65 0.71 332-334 61.83 5.36 24.19 9.03 C18H18N6S 61.69 5.18 23.98 9.15 

77в 87.5 0.59 310-311 62.83 5.66 23.17 8.65 C19H20N6S 62.61 5.53 23.06 8.80 

77г 91 0.69 310-312 60.54 4.58 24.87 9.62 C17H16N6S 60.70 4.79 24.98 9.53 

77д 77 0.70 282-283 61.76 5.12 23.84 9.19 С18Н18N6S 61.69 5.18 23.98 9.15 

78а 74 0.72 233-235 60.76 5.66 21.21 8.06 С20Н22N6OS 60.89 5.62 21.30 8.13 

78б 81 0.71 272-273 61.83 5.36 24.19 9.03 C18H18N6S 61.69 5.18 23.98 9.15 

78в 98 0.62 210-211 62.83 5.66 23.17 8.65 C19H20N6S 62.61 5.53 23.06 8.80 

78г 72 0.67 267-269 60.54 4.58 24.87 9.62 C17H16N6S 60.70 4.79 24.98 9.53 

78д 85 0.66 201-202 61.61 5.22 23.89 9.21 С18Н18N6S 61.69 5.18 23.98 9.15 

  *ТСХ в системе н-BuOH–пиридин–этанол, 3:1:1. 

Таблица 75 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 77а-д и 78а-д 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 ) 

1 2 

77a 1.38 (с, 6 H, 2CH3); 1.63-1.79 (м, 6 Н, 3СН2); 3.15-3.21 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.49 (с, 2 Н, 7-CH2), 4.69 (с, 2 H, 10-CH2); 9.45 (с, 1 Н, 3-CH); 9.48 (с, 1 

H, 5-CH). 

77б 1.74-1.83 (м, 2 H, 3-CH2); 1.89-2.01 (м, 6 H, 2-CH2, 2CH2); 2.73-2.79 (м, 2 H, 4-CH2); 3.53-3.58 (м, 2 H, 1-CH2); 3.59-3.66 (м, 4 H, N(CH2)2); 9.33 

(с, 1 H, 12-CH); 9.38 (с, 1 H, 10-CH). 

77в 1.63-1.82 (м, 8 H, 3CH2, 2-CH2); 1.89-1.98 (м, 2 H, 3-CH2); 2.70-2.76 (м, 4 H, 4-CH2); 3.15-3.22 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.52-3.59 (м, 2 H, 1-CH2); 9.40 

(с, 1 H, 12-CH); 9.42 (с, 1 H, 10-CH). 

77г 1.97-2.03 (м, 4 H, 2CH2); 2.13-2.23 (м, 2 H, 2-CH2); 3.25 (т, 2 H, J =7.3, 3-CH2,); 3.43 (т, 2H, J = 7.6, 1-CH2,); 3.73-3.79 (м, 4 H, N(CH2)2); 9.30 (с, 1 

H, 11-CH); 9.35 (с, 1 H, 9-CH). 

77д 1.17-1.27 (м, 2 Н, 8-СН2); 1.70-1.74 (м, 6 H, 3CH2); 2.99 (т, 2 Н, J = 7.1, 9-СН2); 3.47 (т, 2 Н, J = 7.5, 7-СН2); 3.50-3.54 (м, 4 Н, N(CH2)2); 9.35 (с, 1 

H, 3-CH); 9.40 (с, 1 H, 5-CH). 

78a 1.39 (с, 6 H, 2CH3); 1.65-1.80 (м, 6 Н, 3СН2); 3.17-3.25 (м, 4 Н, N(CH2)2); 3.53 (с, 2 Н, 7-CH2); 4.69 (с, 2 H, 10-CH2); 8.47 (с, 1 Н, 2-CH); 9.57 (с, 1 

H, 5-CH). 

78б 1.75-1.83 (м, 2 H, 3-CH2); 1.90-2.01 (м, 6 H, 2-CH2, 2CH2); 2.74-2.80 (м, 2 H, 4-CH2); 3.55-3.61 (м, 2 H, 1-CH2); 3.62-3.67 (м, 4 H, N(CH2)2); 8.38 

(с, 1 H, 9-CH); 9.45 (с, 1 H, 12-CH). 
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Продолжение таблицы 75 

1 2 

78в 1.65-1.86 (м, 8 H, 3CH2, 2-CH2); 1.94-2.03 (м, 2 H, 3-CH2); 2.73-2.78 (м, 4 H, 4-CH2); 3.20-3.26 (м, 4 H, N(CH2)2); 3.60-3.66 (м, 2 H, 1-CH2); 8.43 

(с, 1 H, 9-CH); 9.52 (с, 1 H, 12-CH). 

78г 1.98-2.03 (м, 4 H, 2CH2); 2.15-2.26 (м, 2 H, 2-CH2); 3.28 (т, 2 H, J =7.3, 3-CH2,); 3.47 (т, 2H, J = 7.8, 1-CH2,); 3.76-3.82 (м, 4 H, N(CH2)2); 8.37 (с, 1 

H, 8-CH); 9.46 (с, 1 H, 11-CH). 

78д 1.69-1.74 (м, 6 H, 3CH2); 2.18-2.29 (м, 2 Н, 8-СН2); 3.01 (т, 2 Н, J = 7.1, 9-СН2); 3.51 (т, 2 Н, J = 7.5, 7-СН2); 3.53-3.58 (м, 4 Н, N(CH2)2); 8.40 (с, 1 

H, 2-CH); 9.50 (с, 1 H, 5-CH). 

 

Таблица 76 

Физико-химические характеристики конденсированных 4-гидразино-2-(алкилтио)-7-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[3,2-d]-

пиримидинов 79а-з 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S  C H N S 

79а 82 0.63 266-267 54.82 5.78 20.11 15.46 С19Н24N6OS2 54.78 5.81 20.17 15.40 

79б 90 0.63 275-277 55.85 6.13 19.45 14.81 С20Н26N6OS2 55.79 6.09 19.52 14.89 

79в 88 0.61 261-262 51.81 5.62 19.37 14.76 С19Н24N6O2S2 52.76 5.59 19.43 14.83 

79г 82 0.65 253-255 55.98 5.80 21.67 16.52 С18Н22N6S2 55.93 5.74 21.74 16.59 

79д 85 0.67 269-270 57.03 6.08 20.91 15.95 С19Н24N6S2 56.97 6.04 20.98 16.01 

79e 83 0.60 270-272 53.75 5.58 20.72 15.84 С18Н22N6OS2 53.71 5.51 20.88 15.93 

79ж 64 0.62 271-272 61.71 5.92 16.67 12.59 С26Н30N6OS2 61.63 5.97 16.59 12.66 

79з 87 0.64 272-273 60.28 5.56 17.47 13.28 С24Н26N6OS2 60.22 5.48 17.56 13.40 

*ТСХ в системе бутанол–уксусная кислота–вода, 4:2:5. 

Таблица 77 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 79а-з 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 ) 

1 2 

79а 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 1.93-2.01 (м, 4 H, 2СН2); 2.52 (с, 3 H, SСН3); 3.47 (с, 2 H, 1-СН2); 3.57-3.64 (м, 4 H, N(СН2)2); 4.48 (ш, 2 H, NH2); 4.76 (с, 2 H, 

4-СН2); 8.48 (уш.с, 1 H, NH). 

1
6
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Продолжение таблицы 77 

1 2 

79б 1.33 (с, 6 H, 2СН3); 1.62-1.80 (м, 6 H, 3СН2); 2.53 (с, 3 H, SСН3); 3.12-3.19 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.51 (с, 2 H, 1-СН2); 4.51 (ш, 2 H, NH2); 4.65 (с, 2 H, 

4-СН2); 8.65 (уш.с, 1 H, NH). 

79в 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 2.53 (с, 3 H, SСН3); 3.15-3.22 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.74-3.82 (м, 4 H, O(СН2)2); 3.52 (с, 2 H, 1-СН2); 4.68 (с, 2 H, 4-СН2); 4.45 (ш, 

2 H, NH2); 8.70 (уш.с, 1 H, NH). 

79г 1.70-1.79 (м, 2 H, 3-СН2); 1.83-1.93 (м, 2 H, 2-СН2); 1.91-2.00 (м, 4 H, 2СН2); 2.53 (с, 3 H, SСН3); 2.70 (уш.т, 2 H, J = 5.1, 4-CH2); 3.56 (уш.т, J = 

6.3, 2 H, 1-CH2); 3.56-3.62 (м, 4 H, N(СН2)2); 4.41 (уш.с, 2 H, NH2); 8.41 (уш.с, 1 H, NH). 

79д 1.56-1.74 (м, 8 H, 3-СН2, 3СН2); 1.81-1.91 (м, 2 H, 2-СН2); 2.52 (с, 3 H, SСН3); 2.68 (уш.т, 2 H, J = 5.8, 4-CH2); 3.10-3.18 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.54 

(уш.т, 2 H, J = 6.4, 1-CH2); 4.79 (уш.с, 2 H, NH2); 8.89 (уш.с, 1 H, NH). 

79ж 1.21 (с, 6 H, 2СН3); 1.63-1.77 (м, 6 H, 3СН2); 3.11-3.17 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.41 (с, 2 H, 1-СН2); 4.44 (с, 2 H, SСН2); 4.57 (ш, 2 H, NH2); 4.62 (с, 2 H, 

4-СН2); 7.14-7.28 (м, 3 H, Ar); 7.39-7.43 (м, 2 H, Ar); 8.80 (уш.с, 1 H, NH). 

 

Таблица 78 

Физико-химические характеристики конденсированных 5-(алкилтио)-9-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[2,3-e][1,2,4]триазоло[4,3-

c]пиримидинов 80а-к и  5-этокси(гидразино)-9-циклоалкиламинопиридо[3',2':4,5]тиено[2,3-e][1,2,4]триазоло[1,5-c]пиримидинов 81а-ж, 

82а-ж 

Соеди

нение 

Выход, 

% 

Rf Тпл, 
o
C Найдено, % Брутто-формула Вычислено, % 

C H N S C H N S 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

80a 92 0.58 269-270 56.39 5.24 19.58 14.95 С20Н22N6OS2 56.31 5.20 19.70 15.03 

80б 81 0.56 312-314 57.31 5.56 19.16 14.47 С21Н24N6OS2 57.25 5.49 19.07 14.56 

80в 85 0.56 294-295 54.35 5.06 18.87 14.40 С20Н22N6O2S2 54.28 5.01 18.99 14.49 

80г 89 0.59 318-320 57.63 5.04 21.27 16.06 С19Н20N6S2 57.55 5.08 21.19 16.17 

80д 90 0.55 300-302 58.57 5.46 20.38 15.51 С20Н22N6S2 58.51 5.40 20.47 15.62 

80ж 90 0.60 304-306 54.32 4.58 20.98 16.01 С18Н18N6OS2 54.25  4.55 21.09 16.09 

80з 83 0.60 239-240 62.84 5.51 16.19 12.28 С27Н28N6OS2 62.76 5.46 16.27 12.41 

80к 93 0.62 274-275 61.52 4.98 17.28 12.04 С25Н24N6OS2 61.45 4.95 17.20 13.12 

81а 68 0.68 218-219 59.48 5.75 19.71 7.46 С21Н24N6O2S 59.41 5.70 19.80 7.55 

81б 70 0.68 213-214 60.32 6.02 19.25 7.24 С22Н26N6O2S 60.25 5.98 19.16 7.31 

81в 64 0.69 245-246 57.34 5.52 18.96 7.17 С21Н24N6O3S 57.26 5.49 19.08 7.28 

1
6
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Продолжение таблицы 78 

1 2 3 4 5 6 7 8 9 10 11 12 13 

81г 71 0.65 239-240 60.97 5.68 21.18 8.04 С20Н20N6OS 60.89 5.62 21.30 8.13 

81д 85 0.67 239-240 61.79 5.88 20.48 7.76 С21Н24N6OS 61.74 5.92 20.57 7.85 

81e 71 0.64 271-272 58.59 5.46 20.35 7.74 С20Н22N6O2S 58.52 5.40 20.47 7.81 

81ж 65 0.65 273-274 57.62 5.05 21.13 7.98 С19Н20N6O2S 57.56 5.08 21.20 8.09 

82а 72 0.72 285-287 55.65 5.47 21.19 7.75 С19Н22N8OS 55.59 5.40 27.30 7.81 

82б 85 0.75 321-323 56.65 5.76 26.31 7.47 С20Н24N8OS 56.58 5.70 26.40 7.55 

82в 78 0.73 299-300 53.58 5.24 26.18 7.44 С19Н22N8O2S 53.51 5.20 26.27 7.52 

82г 79 0.75 280-282 56.86 5.27 29.34 8.36 С18Н20N8S 56.82 5.30 29.45 8.43 

82д 92 0.75 298-300 57.91 5.66 28.31 8.04 С19Н22N8S 57.85 5.62 28.40 8.13 

82е 84 0.73 287-288 54.58 5.12 28.19 7.98 С18Н20N8OS 54.53 5.08 28.26 8.09 

82ж 79 0.71 289-290 53.45 4.78 29.21 8.29 С17Н18N8OS 53.39 4.74 29.30 8.38 

*ТСХ в системе хлороформ–этанол–этилацетат, 1:1:1. 

Таблица 79 

Спектры ЯМР 
1
Н соединений 80а-к, 81а-ж, 82а-ж 

Соеди

нение 

Спектр ЯМР 
1
Н (δ, м.д., Гц) (ДМСО-d6/CCl4:1/3 ) 

1 2 

80а 1.35 (с, 6 H, 2СН3); 1.96-2.04 (м, 4 H, 2СН2); 2.84 (с, 3 H, SСН3); 3.34 (с, 2 H, 7-СН2); 3.58-3.68 (м, 4 H, N(СН2)2); 4.79 (с, 2 H, 10-

СН2);  9.07 (с, 1 H, 3-CH). 

80б 0.69 (с, 6 H, 2СН3); 1.52-1.64 (м, 6 H, 3СН2); 2.86 (с, 3 H, SСН3); 3.02-3.08 (м, 6 H, 7-СН2, N(СН2)2); 4.45 (с, 2 H, 10-СН2); 8.58 (с, 1 

H, 3-CH) 

80в 1.37 (с, 6 H, 2СН3); 3.01 (с, 3 H, SСН3); 3.21 (т, 4 H, J = 5.1, N(СН2)2); 3.50 (с, 2 H, 7-СН2); 3.80 (т, 4 H, J = 4.6, O(СН2)2); 4.71 (с, 2 H, 

10-СН2); 8.61 (с, 1 H, 3-CH). 

80г 1.73-1.82 (м, 2 H, 9-СН2); 1.90-1.98 (м, 2 H, 8-СН2); 2.12-2.24 (м, 4 H, 2СН2); 2.68-2.77 (м, 2 H, 10-СН2); 2.85 (с, 3 H, SСН3); 3.18-

3.25 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.52-3.60 (м, 2 H, 7-СН2); 9.28 (с, 1 H, 3-CH). 

80д 1.71-1.86 (м, 8 H, 9-СН2, 3СН2); 1.90-1.97 (м, 2 H, 8-СН2); 2.72-2.79 (м, 2 H, 10-СН2); 2.86 (с, 3 H, SСН3); 3.20-3.28 (м, 4 H, N(СН2)2); 

3.55-3.64 (м, 2 H, 7-СН2); 9.23 (с, 1 H, 3-CH). 

80ж 2.12-2.23 (м, 2 H, 8-СН2); 2.86 (с, 3 H, SСН3); 2.98 (т, 2 H, J = 7.2, 9-СН2); 3.42 (т, 2 H, J = 7.7, 7-СН2); 3.48-3.55 (м, 4 H, 10-N(СН2)2); 3.72-3.80 

(м, 2 H, 10-CH2); 9.47 (с, 1 H, 3-CH). 
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Продолжение таблицы 79 

1 2 

80з 1.23 (с, 6 H, 2СН3); 1.64-1.78 (м, 6 H, 3СН2); 3.16-3.21 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.39 (с, 2 H, 7-СН2); 4.66 (с, 2 H, 10-СН2); 4.81 (с, 2 H, 

SСН2); 7.24-7.36 (м, 3 H, Ar); 7.47-7.51 (м, 2 H, Ar); 9.20 (с, 1 H, 3-CH). 

80к 1.73-1.93 (м, 4 H, 9-СН2, 8-СН2); 2.71-2.75 (м, 2 H, 10-СН2); 3.22-3.27 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.77-3.81 (м, 4 H, O(СН2)2); 3.46-3.52 (м, 2 

H, 7-СН2); 4.82 (с, 2 H, SСН2); 7.25-7.37 (м, 3 H, Ar); 7.46-7.52 (м, 2 H, Ar); 9.20 (с, 1 H, 3-CH). 

81а 1.37 (с, 6 H, 2СН3); 1.65 (т, 3 H, J = 7.0, СН2СН3); 1.95-2.03 (м, 4 H, 2СН2); 3.43 (с, 2 H, 7-СН2); 3.60-3.68 (м, 4 H, N(СН2)2); 4.79 (к, 2 

H, J = 7.0, OСН2); 4.80 (с, 2 H, 10-СН2); 8.29 (с, 1 H, 2-CH). 

81б 1.37 (с, 6 H, 2СН3); 1.66 (т, 3 H, J = 7.1, СН2СН3); 1.69-1.80 (м, 6 H, 3СН2); 3.18-3.23 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.48 (с, 2 H, 7-СН2); 4.68 (с, 2 

H, 10-СН2); 4.81 (к, 2 H, J = 7.1, OСН2); 8.35 (с, 1 H, 2-CH). 

81в 1.37 (с, 6 H, 2СН3); 1.65 (т, 3 H, J = 7.0, СН2СН3); 3.20-3.28 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.48 (с, 2 H, 7-СН2); 3.77-3.84 (м, 4 H, O(СН2)2); 4.70 

(с, 2 H, 10-СН2); 4.80 (к, 2 H, J = 7.0, OСН2); 8.37 (с, 1 H, 2-CH). 

81г 1.65 (т, 3 H, J = 7.0, СН2СН3); 1.72-1.82 (м, 2 H, 11-СН2); 1.86-1.96 (м, 2 H, 11-СН2); 1.96-2.04 (м, 4 H, 9-СН2, 8-СН2); 2.72 (уш. т, 2 

H, J = 5.6, 10-СН2); 3.49 (уш. т, 2 H, J = 6.2, 7-СН2); 3.60-3.68 (м, 4 H, N(СН2)2); 4.78 (к, 2 H, J = 7.1, OСН2); 8.28 (с, 1 H, 2-CH). 

81д 1.65 (т, 3 H, J = 7.1, СН2СН3); 1.62-1.84 (м, 8 H, 3СН2, 9-СН2); 1.91-2.01 (м, 2 H, 8-СН2); 2.73 (уш. т, 2 H, J = 5.8, 10-СН2); 3.17-3.25 

(м, 4 H, N(СН2)2); 3.57 (уш. т, 2 H, J = 6.5, 7-СН2); 4.80 (к, 2 H, J = 7.1, OСН2); 8.32 (с, 1 H, 2-CH). 

81e 1.65 (т, 3 H, J = 7.0, СН2СН3); 1.76-1.82 (м, 2 H, 9-СН2); 1.92-2.02 (м, 2 H, 8-СН2); 2.69-2.77 (м, 2 H, 10-СН2); 3.20-3.30 (м, 4 H, 

N(СН2)2); 3.53-3.61 (м, 2 H, 7-СН2); 3.75-3.85 (м, 4 H, O(СН2)2); 4.80 (к, 2 H, J = 7.0, OСН2); 8.35 (с, 1 H, 2-CH). 

81ж 1.61 (т, 3 H, J = 7.0, СН2СН3); 2.15-2.26 (м, 2 H, 8-СН2); 2.96 (т, 2 H, J = 7.0, 9-СН2); 3.42 (т, 2 H, J = 7.4, 8-СН2); 3.49-3.58 (м, 4 H, 

N(СН2)2); 3.73-3.83 (м, 4 H, O(СН2)2); 4.79 (к, 2 H, J = 7.0, OСН2); 8.41 (с, 1 H, 2-CH). 

82а 1.37 (с, 6 H, 2СН3); 1.91-2.01 (м, 4 H, 2СН2); 3.58 (с, 2 H, 7-СН2); 3.57-3.65 (м, 4 H, N(СН2)2); 4.62 (ш, 2 H, NH2); 4.79 (с, 2 H, 10-

СН2); 8.36 (с, 1 H, 2-CH); 8.99 (ш, 1 H, NH). 

82б 1.34 (с, 6 H, 2СН3); 1.57-1.72 (м, 6 H, 3СН2); 3.11-3.16 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.63 (с, 2 H, 7-СН2); 4.67 (с, 2 H, 10-СН2); 4.71 (уш.с, 2 H, 

NH2); 8.57 (с, 1 H, 2-CH); 9.34 (уш.с, 1 H, NH). 

82в 1.35 (с, 6 H, 2СН3); 3.15-3.21 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.66 (с, 2 H, 7-СН2); 3.74-3.79 (м, 4 H, O(СН2)2); 4.72 (с, 2 H, 10-СН2); 4.74 (уш. с, 2 

H, NH2); 8.58 (с, 1 H, 2-CH); 9.35 (уш. с, 1 H, NH). 

82г 1.71-1.81 (м, 2 H, 9-СН2); 1.87-2.01 (м, 6 H, 2СН2, 8-СН2); 2.74 (уш. т, 2 H, J = 5.7, 7-СН2); 3.56-3.63 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.67 (уш. т, 2 

H, J = 6.4, 10-СН2); 4.50 (ш, 2 H, NH2); 8.34 (с, 1 H, 2-CH); 8.90 (ш, 1 H, NH). 

82д 1.63-1.83 (м, 8 H, 9-СН2, 3СН2); 1.92-2.00 (м, 2 H, 8-СН2); 2.73 (т, 2 H, J = 5.9, 10-СН2); 3.15-3.23 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.69 (т, 2 H, J = 

6.5, 7-СН2); 4.48 (ш, 2 H, NH2); 8.31 (с, 1 H, 2-CH); 8.75 (ш, 1 H, NH). 
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Продолжение таблицы 79 

1 2 

82е 1.69-1.78 (м, 2 H, 9-СН2); 2.85-2.94 (м, 2 H, 8-СН2); 2.70-2.75 (м, 2 H, 10-СН2); 3.17-3.22 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.74-3.80 (м, 4 H, 

O(СН2)2); 3.67-3.73 (м, 2 H, 7-СН2); 4.69 (уш. с, 2 H, NH2); 8.58 (с, 1 H, 2-CH); 9.29 (уш. с, 1 H, NH). 

82ж 2.10-2.20 (м, 2 H, 8-СН2); 2.97 (т, 2 H, J = 7.2, 9-СН2); 3.46-3.51 (м, 4 H, N(СН2)2); 3.72-3.78 (м, 4 H, O(СН2)2); 3.53 (т, 2 H, J = 7.7, 7-

СН2); 4.67 (уш. с, 2 H, NH2); 8.54 (с, 1 H, 2-CH); 9.27 (уш. с, 1 H, NH). 

1
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АКТ 

о биологических испытаниях  новых функционально замещенных гетероциклических систем – 

N-аминопроизводных пиридинов, 3-цианопиридин-2(1H)онов(тионов), азидопиридинов, триазо-

ло[4,3-a]пиридинов, пиразолопиридинов, тиено(фуро)[2,3-b]пиридинов, пиридо[2,3-d]пиримиди-

нов, тиено[3,2-d]пиримидинов, триазоло[4,3-c]([1,5-c])тиено[3,2-d]пиримидинов, конденсирован-

ных с пираноном, циклогексаноном и циклопентаноном. 

Названные соединения впервые синтезированы в лаборатории синтеза психотропных пре-

паратов Института тонкой органической химии им. А. Л. Мнджояна НАН РА младшим науч-

ным сотрудником Ш.Ш.Дашян под руководством доктора химических наук, профессора 

Е.Г.Пароникяна, доктора химических наук, профессора, член корр. НАН РА  А.С.Норавяна, с 

целью выявления и изучения биологических свойств синтезированных соединений. Испыта-

ния проводились в биологическом отделе института – в лабораториях “Фармакологии и 

патогистологии” (зав. лаб. к.б.н. Г. В. Гаспарян) и “Токсикологии и химиотерапии” (зав. лаб. 

к.б.н.  Р. Е. Мурадян). 

В лаборатории фармакологии (к.м.н., ст.н.с. И. А. Джагацпанян, к.б.н., ст.н.с. Р. Г. Паро-

никян, н.с. И. М. Назарян и н.с. А. Г. Акопян) проводили исследование нейротропных 

свойств 97 синтезированных соединений по общепринятым в психофармакологии моделям и 

методам [Vogel H. G., Vogel W. H. Psychjtropic and neurotropic activity In Drug Discovery and 

Evaluation: Pharmaco logical Assays. Springer/ Eds Vogel, H. E., Berlin & N-Y., 2008. p. 569-

874]. Противосудорожная и прогностическая транквилизирующая активность соединений 

изучалась на мышах по влиянию препаратов на клонический компонент судорог, вызывае-

мый подкожным введением коразола (90 мг/кг), т.е. по антагонизму с коразолом. Противосу-

дорожную активность соединений определяли также по предупреждению тонико-экстерзор-

ной фазы судорожного припадка максимального электрошока (МЭШ – 50 мА, длительность 

0.2 с, частота колебаний 50 имп./с). О центральной н-холинолитической активности судили 

по предохранению от никотиновых тонических судорог. Никотин вводили животным внут-

рибрюшинно в дозе 8 мг/кг. На мышах исследовали также нежелательные побочные эффек-

ты – центральный миорелаксантный эффект и нарушение координации движений по методу 
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“вращающегося стержня” [Vogel, H. G.,Vogel, W. H. Psychjtropic and neurotropic activity In 

Drug Discovery and Evaluation. Pharmaco logical Assays Springer/ Eds Vogel, H. G., Vogel, W. 

H. Berlin & N-Y., 1997. p. 246-350]. Седативное, активирующее и противотревожное действие 

изучали на крысах в тесте «открытое поле» при исследовании двигательной и ориентировоч-

но-исследовательской активности [Джагацпанян И.А., Асрян А.Б.. Эксперим. и клин.фармА-

кол., 1994, № 1, с. 5-8]. Для активных соединений определяли острую суточную токсичность. 

Синтезированные соединения и препараты сравнения диазепам (Polfa, Польша) или это-

суксимид (Pfizer, Италия) нерастворимы в воде, поэтому их вводили мышам внутрибрюшин-

но в виде суспензии с карбоксиметилцеллюлозой (Виади-Ингредиенты, Санкт Петербург, 

Россия) с твин-80 (Ferak Berlin, Германия). Синтезированные соединения вводили в диапазо-

не доз 10-200 мг/кг, а препараты сравнения – диазепам в дозах 0.1-0.3 и 1.0 мг/кг и этосукси-

мид в дозах 25-300 мг/кг, за 45 мин до введения судорожных агентов и нанесения электри-

ческого раздражения. Контрольным животным вводили эмульгатор. Проводилась статисти-

ческая обработка результатов с определением эффективных (ЭД50), вызывающих противосу-

дорожный эффект у 50% животных, нейротоксических (ТД50), вызывающих нейротоксичес-

кие эффекты у 50% животных, летальных (ЛД50), вызывающих гибель 50% животных доз по 

методу Литчфильда и Уилкоксона[Беленький, М. Л., Элементы количественной оценки фар-

макологического эффекта Л.Медицина, 1961. с. 152]. Определялись терапевтические (ТИ = 

ЛД50/ЭД50), защитные (ЗИ = ТД50/ЭД50) индексы синтезированных соединений и аналогов. 

Регистрацию спонтанного поведения у каждого отдельного животного осуществляли в тече-

ние 5 мин. О наличии седативного и активирующего действия судили по количеству гори-

зонтальных (пересечения квадратов) и вертикальных (подъемы на задние лапы) перемеще-

ний, анксиолитический эффект оценивали по количеству обследованных ячеек у животных 

опытных и контрольных групп. Количество животных на этой модели составляло 8 особей 

для каждого изучаемого соединения, контрольной группы и референтного препарата. Для 

изучения исследовательской активности крыс синтезированные соединения и реферируемый 

препарат вводили животным внутрибрюшинно в виде суспензии, приготовленной на метил-

карбоксицеллюлозе с твин-80 в дозах, не вызывающих побочные, нежелательные эффекты 

(50 и 2 мг/кг соответственно) за 45 мин до помещения в “открытое поле”. Контрольным жи-

вотным вводили только эмульгатор.  

В процессе изучения нейротропной активности производных 6,8-диаминопирано[3,4-с]пи-

ридинов было установлено, что синтезированные производные обладали антикоразоловой 

активностью. Так, соединения 15п – в дозе 50 мг/кг, 15е-и, л,р,х – в дозе 100 мг/кг предуп-

реждали судороги у 20-40 % животных. На уровне вышеуказанных доз у животных наблюда-
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ли побочные нежелательные эффекты – нарушалась координация движений и появлялась 

миорелаксация. Иные закономерности отмечались для соединений 15у,ф,ц,ш-я. Все они об-

ладали выраженным потивосудорожным действием. Введение мышам соединений, начиная с 

дозы 25 мг/кг, сопрождалось предупреждением коразоловых судорог, и ЭД50 у этих живот-

ных колебалась от 30 до 56 мг/кг (табл. 1). В этих дозах у мышей в основном не нарушалась 

координация движений, не наблюдались явления миорелаксации. Исключение составили 

соединения 15ц,э,ю, которые, обладая выраженной противосудорожной активностью, в тера-

певтических дозах вызывали у животных миорелаксацию. В связи с этим эти соединения не 

были использованы в  модели «открытое поле». Эффективная доза диазепама (ЭД50 мг/кг) по 

антикоразоловому действию у мышей составила 0.5 мг/кг. В поведенческой модели «откры-

тое поле» у крыс контрольной группы к диазепаму и к соединениям 15у,ф,ш,я количество 

горизонтальных перемещений составляло 18.6 и 22.5, вертикальных – 1.1 и 6.5, а количество 

обследованных ячеек – 2.1 и 4.8 (табл. 2). Исследуемые соединения вызывают некоторые из-

менения показателей поведения в сравнении с контролем – при введении соединений 15у и 

15ф наблюдается небольшая тенденция к угнетению горизонтальных перемещений живот-

ных, а соединения 15ш и 15я снижают способность подъема животных на задние лапки и 

уменьшают просесс обследования ими ячеек, что может быть связано с появлением под 

действием этих соединений слабой седации. Диазепам (2 мг/кг) вызывает значительное уве-

личение этих показателей, т.е., имеет место его антитревожное  и активирующее действие. 

При исследовании противосудорожного действия производных тетрациклических тиено-

[3,2-d]пиримидинов 63, 64 было обнаружено, что все производные в дозе 50 мг/кг обладают в 

той или иной степени антикоразоловой активностью. Однако среди них достаточно выражен-

ная активность наблюдается у 63в,д,ж-и и 64в,е. Так, у 63в и 63д противосудорожный эф-

фект наблюдается уже в дозе 16 мг/кг, а у 63и – в дозе 21 мг/кг. Эффективная доза диазепама 

(ЭД50 мг/кг) по антикоразоловому действию у мышей составляет 0.5 мг/кг (табл. 1). Побоч-

ные нежелательные эффекты от исследуемых препаратов – нарушение координации движе-

ний и миорелаксация у мышей в дозе 50 мг/кг не наблюдались, а для диазепама они отмеча-

лись в дозе 2.7 (1.4-5.5) мг/кг. В поведенческих опытах с «открытым полем» у крыс конт-

рольной группы количество горизонтальных перемещений составляло 18.6 и 27.8, вертикаль-

ных – 1.1 и 7.0 и количество обследованных ячеек – 2.1 и 2.4 для диазепама и соединений, 

соответственно. Соединения 63д,ж-и выраженно уменьшают количество горизонтальных и 

вертикальных перемещений в сравнении с собственным контролем, что позволяет думать о 

проявлении седативного действия.  
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При исследовании противосудорожного действия 2,4-дизамещенных пирано[4',3':4,5]пи-

ридо[2,3-b]тиено[3,2-d]пиримидинов было обнаружено, что соединения 68а-д и 75б-г вызы-

вают выраженный защитный противосудорожный и прогностический антитревожный эф-

фект у мышей, который проявляется у животных, начиная с дозы 25 мг/кг, а статистически 

вычисленная доза (ЭД50) колебалась от 23 до 56 мг/кг (табл. 1). Остальные соединения 68е,ж 

и 75а,д в дозе 50 мг/кг вызывают лишь у 40% животных защиту от клонических судорог и 

клонических подергиваний. Побочные нежелательные эффекты исследуемых препаратов – 

нарушение координации движений и миорелаксация у мышей в дозе 50 мг/кг, не наблюда-

лись, а для диазепама они отмечались в дозе 2.7 (1.4–5.5) мг/кг. В поведенческих опытах с 

«открытым полем» у крыс контрольных групп количество горизонтальных перемещений 

составляло 18.6 и 43.2, вертикальных – 1.1 и 8.3 и количество обследованных ячеек – 2.1 и 

2.4 для диазепама и соединений, соответственно. Среди исследуемых соединений 68в и 75г 

выраженно уменьшают количество горизонтальных перемещений. Вертикальные перемеще-

ния в сравнении с контролем меняются незначительно, а обследование ячеек угнетается 

предельно, что позволяет думать о проявлении седативного действия.  

При исследовании противосудорожного действия триазоло[4,3-с(1,5-с)]пиримидинов 80-

82 было обнаружено, что не все синтезированные производные обладали одинаковой антико-

разоловой активностью. Так, среди изученных соединений 80е,ж, 81д,е и 82в,ж – в дозе 50 

мг/кг предупреждали судороги лишь у 20-40 % животных. Иные закономерности  отмечались 

в случае соединений 80в, 81а-г,ж и 82а,б,г,е. Все они обладали выраженным противосудо-

рожным действием. Введение мышам соединений, начиная с дозы 25 мг/кг, сопровождалось 

предупреждением коразоловых судорог, и ЭД50 у этих животных колебалась от 30 до 56 

мг/кг (табл. 1). В этих дозах у мышей не нарушалась координация движений, не наблюдались 

явления миорелаксации. Эффективная доза диазепама (ЭД50 мг/кг) по антикоразоловому 

действию у мышей составила 0.5 мг/кг. Однако диазепам уже в дозе 2 мг/кг у мышей вызыва-

ет центральную миорелаксацию. В поведенческой модели «открытое поле» у крыс Контроль-

ной группы к диазепаму и к соединениям 81в,г и 82б,е количество горизонтальных переме-

щений составляло 22.8, вертикальных – 5.4, а количество обследованных ячеек – 1.8 (табл. 

2). Исследуемые соединения вызывают некоторые изменения показателей поведения в срав-

нении с контролем - при введении соединения 81г наблюдается тенденция к угнетению гори-

зонтальных перемещений животных (до 14.4), а остальные соединения не приводят к каким-

либо изменениям показателей как горизонтальных, так и вертикальных перемещений. 

Однако все отобранные соединения увеличивают количество обследованных ячеек, что 

может быть связано с проявлением некоторой анксиолитической активности соединений.  
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Таблица 1 

Сравнительная  антикоразоловая активность соединений 15у,ф,ц,ш-я, 63в,д,ж-и, 64в,е, 68а-

д, 75б-г, 80в, 81а-г,ж, 82а,б,г,е и диазепама 

Соединения 

Препарат сравнения 

Антагонизм с 

коразолом* 

( ЭД50, мг/кг) 

Соединения 

Препарат сравнения 

Антагонизм с 

коразолом* 

( ЭД50, мг/кг) 

15у 30.0(17.1÷45.6) 68в 34.0 (25.3 ÷45.7) 

15ф 32.0(20.0÷51.2) 68г 40.0 (23.5 ÷68.0) 

15ц 56.0(36.0÷80.3) 68д 56.0 (36.0 ÷100.8) 

15ш 33.0(24.8÷43.8) 75б 56.0 (36.0 ÷100.8) 

15э 50.5(30.0÷72.5) 75в 40.0 (23.5 ÷68.0) 

15ю 43.0(25.2÷73.9) 75г 23.0 (15.9 ÷ 33.1) 

15я 41.0(23.5÷68.0) 80в 55.0 (39.2 ÷ 77.0) 

63в 16.0 (8.8 ÷28.8) 81а 56.0 (43 ÷ 72.8) 

63д 16.0  (8.8 ÷28.8) 81б 38.0 (29.2 ÷ 49.4) 

63ж 26.5 (12.1 ÷ 58.3) 81в 35.0 (28.0 ÷ 43.75) 

63з 23 (12.2 ÷ 47.5) 81г 40.0 (26.7 ÷ 60.0) 

63и 21.0 (11.6 ÷ 37.8) 81ж 50.0 (39.0 ÷ 64.0) 

64в 35.0 (2.8 ÷56.0) 82а 44.3 (35.44 ÷ 55.38) 

64е 42 (26.2 ÷67.2) 82б 34.0 (27.86 ÷ 41.48) 

68а 40.0 (23.5 ÷68.0) 82г 53.0 (36.6 ÷ 76.85) 

68б 56.0 (36.0 ÷100.8) 82е 30.0( 21.4 ÷ 42.0) 

диазепам 0.51(0.39 ÷ 0.69) диазепам 0.51(0.39 ÷ 0.69) 

*В скобках уровни вероятности  при  Р = 0.05 

Таблица 2  

Исследовательская активность соединений 15у,ф,ш,я, 63в,д,ж-и, 64в,е, 68в, 75г, 81в,г, 82б,е 

и диазепама на модели “открытое поле” 

Соединения 

Препарат сравнения 

Количество 

 (в абсолютных значениях за 5 мин)* 

горизонтальных 

перемещений 

вертикальных  

перемещений 

обнюхиваний 

ячеек 

1 2 3 4 

Контроль к  соединениям 

15у,ф,ш,я 

22.5 (19.3 ÷ 25.7) 6.5 (4.8 ÷ 8.2) 4.8 (4.0 ÷ 5.6) 

Контроль к соединениям 

63в,д,ж-и, и 64в,е 

27.8 (12.3 ÷ 29.3) 7.0 (4.2 ÷ 9.8) 2.4 (1.5 ÷ 3.3) 

Контроль, к соединениям 

 68в, 75г 

43.2 (15 ÷ 71.4) 8.3 (3.25 ÷ 13.4) 2.7 (1.5 ÷ 3.9) 

Контроль - эмульгатор 22.8 (19.7 ÷ 25.9)  5.4 (3.5 ÷ 7.3)  1.8 (1.5 ÷ 2.1)  

15у 14.0 (10.2 ÷ 17.8) 7.8 (5.8 ÷ 9.9) 3.6 (2.3 ÷ 4.9) 

15ф 15.2 (10.4 ÷ 18.3) 3.2 (2.8 ÷ 3.6) 2.6 (1.0 ÷ 4.1) 

15ш 18.3 (12.0 ÷ 24.6) 7.6 (5.7 ÷ 9.5) 3.5 (2.4 ÷ 4.6) 

15я 24.3(18.2 ÷ 39.9) 4.3(2.9÷5.7) 2.8(1.1÷5.4) 

63в 25.0 (16.1 ÷ 33.9) 6.0  (4.2 ÷ 7.8) – 

63д 12.8 (7.6 ÷ 18.3) 1.4 (0.9  ÷ 1.9) – 

63ж 13.6 (27.9  ÷ 34,6) 3.6 (4.9  ÷ 12.7) – 

63з 16.0 (13.9 ÷ 18.1) 4.2 (3.7 ÷ 4.7) 1.6 (1.0 ÷ 2.1) 

63и 14.2 (10.1 ÷ 18.3) 2.6 (1.3 ÷ 3.9) – 
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Продолжение таблицы 2 

1 2 3 4 

64в 26.3 (16.8 ÷ 33.9) 6.8 (4.1 ÷ 8.1) 1.5 (1.1 ÷ 2.8) 

64е 27.2 (16.0 ÷ 38.4) 7.1 (4.3 ÷ 10.0) 2.2 (1.3 ÷ 4.4) 

68в 20.2 (17.7 ÷ 32.7) 4.0 (3.1 ÷ 4.9) – 

75г 29.8 (9.3 ÷ 50.3) 7.0 (0.6 ÷ 13.4) – 

81в 20.8 (16.1 ÷ 25.5)  4.2 (3.0 ÷ 5.4)  3.2 (2.4 ÷ 4.0) 

81г 14.4 (9.9 ÷ 18.9) 5.0 (2.8 ÷ 7.2)  3.5 (2.4 ÷ 4.6) 

82б 22.5 (18.0 ÷ 27.0) 5.1 (3.0 ÷ 7.2) 4.0 (1.9 ÷ 6.1) 

82е 26.8 (21.9 ÷ 31.7)  5.6 (4.1 ÷ 7.1) 3.8 (2.6 ÷ 5.0)  

Контроль к диазепаму  18.6 (13.7 ÷ 23.5) 1.1 (0.7 ÷ 1.5) 2.1 (1.0 ÷ 3.2) 

Диазепам 33.6 (29.4 ÷ 37.8) 6.4 (5.4 ÷ 7.4) 5.0 (3.7 ÷ 6.3) 

*Доверительные интервалы  при  уровне вероятности  Р = 0.05 

 

При исследовании противосудорожного действия алкоксипроизводных пирано[3,4-c]пи-

ридинов 27 было обнаружено, что соединения 27е,л в дозе 100 мг/кг не предупреждали кора-

золовые судороги, а соединение 27o предупреждало у 40% животных. Иные закономерности 

отмечались среди соединений 27а,д,з,к,н. Все они обладали выраженным потивосудорож-

ным действием и в несколько раз превосходили активность контрольного препарата – 

этосуксимида. Введение мышам соединений начиная с дозы 25 мг/кг, сопровождалось преду-

преждением коразоловых судорог, и ЭД50 у этих животных колебалась от 50 до 80 мг/кг. Эф-

фективная доза этосуксимида (ЭД50, мг/кг) по антикоразоловому действию у мышей состави-

ла 155 мг/кг (табл. 3). Побочные нежелательные эффекты от исследуемых препаратов – нару-

шение координации движений и миорелаксация у мышей в дозе 50 мг/кг и 100 мг/кг не 

наблюдались, а для этосуксимида они отмечались начиная с дозы 200 мг/кг.  

Результаты исследований нейротропной активности конденсированных тиено[3,2-d]пири-

мидинов 60, 61 показали, что последние не оказывают влияния на судорожное действие 

МЭШ и не предупреждают никотиновые судороги в указанных дозах. Однако, у соединений 

60б, 61б-г выявлен антагонизм с коразолом. В таблице 3 представлено антикоразоловое 

действие соединений 60б, 61б-г, а также значения ТД50, ЛД50 этих веществ и сравнительного 

препарата этосуксимида (табл. 3). Надо отметить, что по антагонизму с коразолом 

соединения не уступают этосуксимиду. Миорелаксация и защитные индексы соединений по 

сравнению с аналогом находятся примерно на одинаковых уровнях, а по острой суточной 

токсичности и терапевтическому индексу уступают этосуксимиду.  

 

 

 

 



175 

 

Таблица 3 

Антикоразоловая активность, миорелаксация и токсичность соединений 27а,д,з,к,н, 60б, 

61б,в,г и этосуксимида 

Соединения 

Препарат 

сравнения 

Антагонизм с 

коразолом 

 (ЭД50), мг/кг* 

Миорелаксация 

(ТД50), мг/кг* 

 

ЗИ 

Острая суточная 

токсичность 

 (ЛД50), мг/кг* 

 

ТИ 

27а 55 (44 ÷ 68.75) – – – – 

27д 50 (40 ÷ 62.5) – – – – 

27з 58(48.3 ÷ 69.6) – – – – 

27к 75 (62.5 ÷ 90) – – – – 

27н 80 (64 ÷ 100) – – – – 

60б 130 (186.7 ÷ 195)** 580 (483 ÷ 696)** 4.5 780 (578 ÷ 1053)** 6.0 

61б 72 (41.2 ÷ 126)** 300 (248 ÷ 363)** 4.0 370 (208 ÷ 481)** 5.0 

61в 160 (128 ÷ 200)** 480 (384 ÷ 600)** 3.0 750 (564 ÷ 998)** 4.7 

61г 120 (92 ÷ 156)** 475 (380 ÷ 594)** 4.0 620 (496 ÷ 775)** 5.0 

Этосуксимид 155 (117 ÷ 204.5)** 520 (412.6 ÷ 655.2)** 3.4 1325 (1200 ÷ 1460)** 8.5 

*P = 0.05, ** статистически значимые различия 

В лаборатории токсикологии и химиотерапии к.б.н. Г.М. Степаняном изучено проти-

воопухолевое действие 28-и синтезированных соединений. Изучение противоопухолевой ак-

тивности синтезированных соединений проводили по общепринятым методам [З. П. Софьи-

на, А. В. Сыркин, А. Голдина, А. Кляйна. Экспериментальная оценка противоопухолевых 

препаратов в СССР и США, Москва, “Медицина”, 1980; Миронова А. Н. Руководство по 

проведению доклинических исследований лекарственных средств, Москва, “Медицина”, 

2012, с. 640-654]. Предварительно в острых опытах на белых беспородных мышах массой 19-

21 г были определены абсолютно смертельная (ЛД100) и максимально переносимая (МПД) 

дозы веществ. Соединения вводили мышам внутрибрюшинно, однократно в различных дозах 

(2500, 1500, 1000 мг/кг). Животные находились под наблюдением в течение 15 суток, систе-

матически регистрируя гибель, изменения веса и различные токсические проявления.  

Противоопухолевую активность изучали на прививаемой опухоли мышей – саркоме 180. 

В химиотерапевтических опытах соединения испытаны в виде взвеси в 0.5% растворе кар-

боксиметилцеллюлозы, в дозах 1/15 от ЛД100. Испытуемые вещества вводят животным, внут-

рибрюшинно, спустя 48 ч после прививки опухоли, ежедневно в течение 6 дней. Контроль-

ные животные в те же сроки опыта получили эквивалентный объем растворителя.  Проти-

воопухолевую активность оценивали через 48 ч после последней иньекции по проценту тор-

можения роста опухоли (Т%) по отношению к контролю. Статистическую обработку резуль-

татов проводили методом Стюьдента-Фишера. 
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В ряду 2-N-замещенных пиридин-1-онов 19 противоопухолевую активность в отношении 

саркомы 180 проявляют соединения 19г,д,з (48.6-50.5 %), а соединения 47г,д,з обладают 

35.2-44.8 % активностью (табл. 4).  

Изучена противоопухолевая активность и острая токсичность триазолопиридинов 31, 32, 

34, 36. При изучении острой токсичности испытуемых соединений установлено, что они ма-

лотоксичны, их ЛД100 колеблется в пределах 2000-2250 мг/кг, а МПД – 1000-1200 мг/кг. 

Химиотерапевтические опыты показали, что вещества 34к,л проявляют слабую противоопу-

холевую активность, угнетая рост саркомы 180 на 28.8-34.6% (р=0.05), a oстальные соедине-

ния практически лишены активности (табл. 4). 

Из тетрациклических тиено[3,2-d]пиримидинов 59, 60, 62 наиболее высокую противоопу-

холевую активность проявляют соединения 59д, 60в, 62б-г (Т% = 38.0 - 45.3 %) (табл. 4). 

Таблица 4 

 Противоопухолевая активность соединений 19г,д,з, 47 г,д,з, 31в,е, 32д, 34к-м и 36а,б,д,з-к 

 Токсичность 

мг/кг 

Противоопухолевая активность на 

саркоме 180 

ЛД100 МПД Доля (мг/кг) Т (%) P 

19г 2500 1500 200 49.6 <0.05 

19д 2000 1200 150 48.6 <0.05 

19з 2500 1500 200 50.5 <0.05 

47г 2500 1500 200 44.8 <0.05 

47д 2500 1500 150 35.2 =0.05 

47з 2500 1500 200 42.8 =0.05 

31в 2500 1500 200 25.0 – 

31е 2000 1250 150 – >0.05 

32д 2000 1200 150 21.2 >0.05 

34к 2000 1200 200 34.6 =0.05 

34л >2500 – 250 28.8 >0.05 

34м >2500 – 250 – – 

36а 2000 1200 150 – – 

36б >2500 – 250 19.0 >0.05 

36д >2500 – 250 21.2 >0.05 

36з 2000 1200 150 – – 

36и >2500 – 250 20.0 >0.05 

36к >2500 – 250 22.0 >0.05 

59г >2500 – 250 17.6 >0.05 

59д >2500 – 250 38.7 =0.05 

59е >2500 – 250 35.5 =0.05 

60в >2500 – 250 40.4 =0.05 

60г >2500 – 250 36.2 =0.05 

62а 2500 1750 200 28.0 >0.05 

62б 2500 1750 200 38.0 =0.05 

62в >2500 – 250 45.3 =0.05 

62г >2500 – 250 39.0 =0.05 

62д >2500 – 250 24.0 >0.05 
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В лаборатории токсикологии и химиотерапии м.н.с. Пароникян Р.В. была исследована 

антимикробная активность 220 синтезированных соединений. Изучения проводились мето-

дом “Диффузии в агаре” и серийных разведений на мясопептонном бульоне (PH = 7.2-7.4), 

при микробной нагрузке 20 млн. микробных тел на 1 мл среды [Н. С. Егоров, ''Основы 

учения об антибиотиках'', Москва,  Высшая школа, 1969, с. 171; А. Н. Миронов Руководство 

по проведению доклинических исследований лекарственных средств. Москва “Медицина”, 

2012, с. 509]. В экспериментах использовали грам-положительные стафилококки (Staphylo-

coccus aureus 209p, 1) и грамотрицательные палочки (Sh. Flexneri 6858, E.coli 0-55). Ввиду 

нерастворимости исследуемых веществ растворы готовили на диметилсульфоксиде (ДМСО 

не обладает антимикробным действием) в концентрации 1:20. В чашки Петри одинакового 

диаметра заливали расплавленные среды в два слоя. Для нижнего слоя использовали 

незасеянные среды, для верхного слоя – агаровую среду с соответствующей тесткультурой. 

После застывания засеянного агара на его поверхности расставляли стерильные цилиндрики 

и вносили по 0.1 мл (5 мг вещества) раствора испытуемого соединения. Учет результатов 

производили по диаметру (d, мм) зон отсутствия роста микроорганизмов на месте нанесения 

веществ после суточного выращивания тест-культур в термостате при 37
0
С. В качестве поло-

жительного контроля использовали лекарственный препарат фуразолидон [М. Д. Машковс-

кий “Лекарственные средства”, Москва, “Новая волна”, 2010, с. 851].  

При методе серийных разведений на каждый подопытный микроорганизм составляли 

ряды по 7-8 пробирок, содержащих питательную среду с различными концентрациями испы-

туемых веществ. Пробирки засевали одинаковым количеством бактериальной взвеси, при-го-

товленной из 18-тичасовой культуры. Результаты опыта учитывали визуально по интенсив-

ности роста микробов после 20-24-х часовой инкубации в термостате при 37ºС. В качестве 

положительного контроля использовали известный лекарственный препарат 5 НОК [М. Д.  

Машковский, ''Лекарственные средства'', Москва, “Новая волна”, 2010,  с. 838] 

Изучение антимикробного действия диаминопроизводных пирано[3,4-с]пиридинов 15 по-

казали, что последние проявляют антимикробную активность с ингибированием зоны между 

10-20 мм (табл. 5). Причем, соединения 15с,т оказывают выраженную антимикробную 

активность на Staphylococcus aureus 209p. 

Исследование антимикробной активности N-аминопроизводных конденсированных пири-

динов 22а-и показало, что испытуемые вещества проявляют выраженную бактериостатичес-

кую активность в отношении грамположительных и грамотрицательных тест-культур, подав-

ляя рост микроорганизмов в зоне диаметром 14-25 мм (табл. 5). Однако имеются некоторые 
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различия в активности. Так, соединения 22а,в,д,ж обладают умеренной активностью (d = 14-

20 мм), в то время как 22и проявляет относительно высокую активность (d = 15-23 мм). Сое-

динения 22б,г,е,з обладают высокой антимикробной активностью, особенно в отношении 

стафилакокков (d = 23-25 мм), по активности не уступая контрольному препарату 5 НОК (d = 

23-26 мм). Наиболее активные вещества изучены также методом “двукратных серийных 

разведений”. Установлено, что минимальная подавляющая концентрация (МПК) соединений 

на стафилококке 209р составляет 250-500 мкг/мл, а на дизентерийной палочке - 500-1000 

мкг/мл (табл. 5). В этом отношении они существенно уступают 5 НОК (31.2 мгк/мл). 

Таблица 5  

Антимикробная активность диаминопроизводных пирано[3,4-с]пиридинов 15 и N-амино-

производных конденсированных пиридинов 22 

 

 

Диаметр зон ингибирования роста (мм) МПК в мкг/мл 

Staphylococcus 

aureus 
Sh. 

dysenteriae 

flexneri 6858 

E. coli 

 0-55 

Staphylococcus 

aureus 209p 

Sh. dysenteriae 

flexneri 6858 

209p 1 

15а 11 10 11 15 – – 

15б 12 10 14 12 – – 

15в 14 13 12 13 – – 

15г 13 12 14 17 – – 

15д 15 12 14 14 – – 

15к 12 18 11 13 – – 

15м 14 11 15 18 – – 

15н 14 12 16 15 – – 

15о 10 14 11 14 – – 

15с 18 13 15 14 – – 

15т 20 14 12 12 – – 

15ч 12 14 15 14 – – 

22а 17 17 14 14 – – 

22б 25 22 18 17 500 1000 

22в 20 14 14 14 – – 

22г 24 21 19 18 250 500 

22д 20 18 14 15 – – 

22е 25 23 27 23 250 500 

22ж 19 17 20 17 – – 

22з 25 25 26 22 250 500 

22и 23 18 16 15 500 1000 

5 НОК 23 23 25 26 31.2 62.5 
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Исследование антимикробной активности соединений 27б,д,е,з,к,л,н,о, содержащих O-ал-

лиловые(пропаргиловые) группы показало, что они проявляют активность в отношении 

использованных штаммов: диаметр зон ингибирования роста d = 10-15 мм (табл. 6). 

Изучение антимикробной активности новых конденсированных систем – триазоло[4,3-a]-

пиридинов 31, 32, 34-36 и пиразолопиридинов 37, 38 показало, что исследуемые триазоло-

[4,3-a]пиридины проявляют слабую активность в отношении всех использованных штаммов 

(d = 10-18 мм), а пиразолсодержащие представители 37, 38 оказывают такую же активность 

только в отношении грамотрицательных штаммов (табл. 6). Исключение составляет соедине-

ние 37ж, которое проявляет выраженную активность в отношении всех использованных 

штаммов. 

Исследование антимикробной активности азидопроизводных 39, 40 показало, что они про-

являют умеренную противомикробную активность в отношении всех использованных штам-

мов (d = 10-21 мм)  (табл. 6).  

Изучением антимикробной активности тетрациклических тиено[3,2-d]пиримидинов уста-

новлено, что соединения 59, 60, 62 проявляют слабую активность или лишены антимикроб-

ной активности (d = 0-14 мм), а соединения 66-70, 73 более активны (d = 10-16 мм) (табл. 6) 

Таблица 6  

Антимикробная активность алкоксипроизводных пиридинов, триазоло[4,3-a]пиридинов, 

пиразолопиридинов, азидопиридинов, 5,8-диаминозамещенных и 8-алкоксипроизводных 

алкилсульфанилтиено[3,2-d]пиримидинов  

 

Диаметр зон ингибирования роста (мм) 

Staphylococcus aureus  Sh. dysenteriae flexneri 

6858 
E. coli 0-55 

209p 1 

1 2 3 4 5 

27б 12 11 14 14 

27к 10 11 13 11 

27л 14 12 13 11 

27п 14 12 12 11 

27с 12 11 12 11 

27т 12 10 12 12 

27ц 13 12 12 11 

27ч 15 12 12 11 

31а 15 14 14 16 

31в 16 14 14 14 

31д 10 10 11 10 

32е 11 11 12 10 

32ж 10 10 10 10 

32з 10 10 10 10 

34а 16 17 14 18 

34г 10 0 11 12 
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Продолжение таблицы 6 

1 2 3 4 5 

34д 10 0 10 10 

34е 0 10 10 12 

34ж 0 10 11 11 

34з 0 0 10 10 

34к 10 0 10 10 

34л 0 0 10 11 

34м 10 10 10 10 

35б 17 18 16 14 

36а 15 14 15 14 

36б 14 14 16 15 

36в 14 15 14 16 

36г 10 10 11 11 

36д 10 11 10 10 

36е 10 10 11 10 

36ж 10 10 10 10 

36и 0 0 10 10 

36к 0 0 10 10 

36л 0 0 10 11 

37а 0 0 14 15 

37б 0 0 10 10 

37в 0 0 15 15 

37г 0 0 14 14 

37д 0 0 14 16 

37е 0 0 11 10 

37ж 17 17 19 19 

38a 0 0 10 10 

38в 0 0 13 12 

38г 0 0 10 10 

38д 0 0 13 10 

38е 0 0 13 10 

38ж 0 0 17 11 

39а 18 17 20 18 

39б 18 17 19 19 

39в 10 10 13 14 

39г 18 17 19 18 

39д 10 10 12 15 

39е 20 19 21 20 

39ж 12 12 13 14 

40a 16 12 12 10 

40б 11 10 12 11 

40в 16 14 17 13 

40г 15 14 15 14 

40д 11 10 12 13 

40е 12 12 14 11 

40ж 11 10 17 11 

40з 12 12 13 10 

66а 12 14 13 12 

67a 10 10 10 10 

67б 10 10 12 10 

67г 13 12 15 12 
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Продолжение таблицы 6 

1 2 3 4 5 

68е 13 12 13 15 

68ж 10 12 13 14 

69б 12 11 10 15 

70а 16 14 15 10 

70б 13 12 14 10 

70в 15 14 15 10 

73б 13 10 15 14 

73в 14 11 14 15 

73д 10 13 11 14 

Фуразолидон 25 24 24 24 

 

Зав.лаб. фармакологии и патогисталогии, к.б.н.                                                 Г. В. Гаспарян 

Зав.группой психофармакологии, к.м.н., ст.научн.сотр.                                   И. А. Джагацпанян 

Зав.группой судорожных состояний, к.б.н., ст.научн.сотр.                               Р. Г. Пароникян 

Научн. сотр.                                                                                                            И. М. Назарян 

Научн. сотр.                                                                                                             А. Г. Акопян 

Зав.лаб. токсикологии и химиотерапии, к.б.н.                                                     Р. Е. Мурадян 

Зав.группой микробиологии, к.б.н., вед.научн.сотр.                                           Г. М. Степанян 

Научн. сотр.                                                                                                             Р. В. Пароникян 

 

 

 

 

 


