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Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds














         





     
     
     
     
      
   
     
  

     
    
   
      
  


       
    
     
   
   

    
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 
      




  

   
  





Знайдено, % Вирахувано, % Спол. R Вихід, % Т. пл.*, 0С C H N 
Брутто-
формула C H N Rf** 

ІІІа 2-OH 67 176 – 178 51,36 4,34 12,02 С10Н10N2O5 51,28 4,30 11,96 0,71 
б 3-OH 71 164 – 165 51,42 4,35 12,06 С10Н10N2O5 51,28 4,30 11,96 0,58 
в 4-OH 81 182 – 184 51,44 4,34 12,08 С10Н10N2O5 51,28 4,30 11,96 0,62 
г 2-CH3 80 202 – 204 56,10 5,16 11,94 С11Н12N2O4 55,93 5,12 11,86 0,48 
д 4-CH3 77 196 – 198 55,98 5,17 11,98 С11Н12N2O4 55,93 5,12 11,86 0,66 
е 2-OCH3 68 186 – 188 52,46 4,85 11,16 С11Н12N2O5 52,38 4,79 11,10 0,56 
ж 3-OCH3 72 191 – 193 52,50 4,84 11,14 С11Н12N2O5 52,38 4,79 11,10 0,45 
з 4-OCH3 77 211 – 213 52,47 4,86 11,13 С11Н12N2O5 52,38 4,79 11,10 0,64 
і 3-COOH 73 167  – 168 49,76 3,85 10,63 С11Н10N2O6 49,63 3,79 10,52 0,70 
к 4-COOH 79 178 – 180 49,78 3,81 10,67 С11Н10N2O6 49,63 3,79 10,52 0,55 
л 3-COOC2H5 79 154 – 155 53,18 4,82 9,58 С13Н14N2O6 53,06 4,79 9,52 0,67 
м 3-NO2 84 156 – 167 45,12 3,41 15,80 С10Н9N3O6 44,95 3,39 15,73 0,43 
н 4-NO2 76 166 – 167 45,14 3,44 15,82 С10Н9N3O6 44,95 3,39 15,73 0,51 
о 2-Cl 77 171 – 172 46,94 3,59 11,02 С10Н9ClN2O4 46,80 3,53 10,91 0,65 
п 3-Cl 84 180 – 182 46,89 3,58 11,00 С10Н9ClN2O4 46,80 3,53 10,91 0,45 

 





     
      

    
      
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Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds



    
     
     
        
   

    
       
      
   

  
     
  
    

   
     

NH2

R

NHCOCO2Et

R H2NCH2CO2H
(CO2Et)2

I II

KOH∆

 

NHCOCONHCH2CO2K

R

H3NCH2CO2K  

NHCOCONHCH2CO2H

R

-
+

HCl

IIIa-п
 

      
    
      
      
    
   
   
  

  
      
    

 
 
 

    
   
     
     
   λ    ε  
××

      
       
   
       
      



     
      
    
   

     

    
    

       
       
    
   

   
     
 
  
   


  

    
  



   

    
    

      
      
     
   
     
      


   
    

    
 




   
   

         
     
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Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds

δ

ІЧ-спектр, 
см-1 ПМР-спектр, δ, м.ч. Спол. 

νС=О (амід І) Н аром. NH (1Н, с) -CH2- -ОH (1Н, с) Інші протони 
ІІІа 1685 7,46 (2Н, д), 7,88 (2Н, д) 9,88; 8,75 3,83 (2Н, д) 11,92  
б 1692 7,43 (2Н, д), 7,92 (2Н, д) 9,96; 8,76 3,78 (2Н, д) 12,00  
в 1687 7,47 (2Н, д), 7,86 (2Н, д) 9,92;8,68 3,76 (2Н, д) 11,86  
г 1688 7,44 (2Н, д), 7,90 (2Н, д) 9,90; 8,72 3,82 (2Н, д) 11,80 2,60 (3Н, с, СН3) 
д 1692 7,45 (2Н, д), 7,92 (2Н, д) 9,86; 8,71 3,77 (2Н, д) 11,88 2,48 (3Н, с, СН3) 
е 1686 7,42 (2Н, д), 7,88 (2Н, д) 10,02; 9,16 3,84 (2Н, д) 12,02 3,72 (3Н, с, ОСН3) 
ж 1690 7,48 (2Н, д), 7,86 (2Н, д) 9,87; 8,73 3,78 (2Н, д) 11,84 3,75 (3Н, с, ОСН3) 
з 1682 7,45 (2Н, д), 7,92 (2Н, д) 9,94; 8,67 3,82 (2Н, д) 11,80 3,72 (3Н, с, ОСН3) 
і 1685 7,47 (2Н, д), 7,88 (2Н, д) 9,86; 8,66 3,76 (2Н, д) 11,96  
к 1688 7,44 (2Н, д), 7,90 (2Н, д) 9,92; 8,64 3,85 (2Н, д) 11,85  

л 1695 7,46 (2Н, д), 7,87 (2Н, д) 9,87; 9,06 3,78 (2Н, д) 11,92 1,30 (3Н, т, СО2СН2СН3) 
4,26 (2Н, к, СО2СН2СН3) 

м 1681 7,56 (2Н, д), 7,92 (2Н, д) 9,90; 8,88 3,82 (2Н, д) 11,88  
н 1687 7,62 (2Н, д), 7,88 (2Н, д) 9,86; 8,74 3,76 (2Н, д) 11,82  
о 1690 7,47 (2Н, д), 7,86 (2Н, д) 10,00; 9,02 3,84 (2Н, д) 11,96  
п 1684 7,42 (2Н, д), 7,84 (2Н, д) 9,92; 8,86 3,87 (2Н, д) 12,02  

 
 

Активність 
діуретична, % 
у дозі 0,01 ЛД50 

Спол. 

через 2 год через 4 год 

протизапальна, % 
у дозі 10 мг/кг 

анальгетична, % 
у дозі 50 мг/кг 

ЛД50, мг/кг 

ІІІа 106,5 128,7 10,6 14,2 2146 
б 112,4 130,5 21,4 18,8 1994 
в 98,7 112,4 – 2,0 2135 
г 65,6 88,4 – – 2615 
д 66,1 92,3 2,8 4,4 2268 
е 74,6 98,2 14,6 12,5 2046 
ж 68,8 84,5 19,7 14,6 1976 
з 102,6 123,3 21,2 23,7 2090 
і 161,4 169,2 – – 2146 
к 170,2 181,4 16,8 14,4 2210 
л 126,5 134,2 41,5 38,8 2082 
м 76,2 84,5 17,8 14,2 2176 
н 82,6 93,4 14,6 17,7 2115 
о 67,6 79,2 28,7 22,9 2122 
п 76,6 96,1 52,6 49,1 2740 

Гіпотіазид 159,2 168,5   1175 
Фуросемід 321,4 403,8   1000 
Адіурекрин 55,4 57,9    
Анальгін   50,8 48,6 1197 

Диклофенак   56,2 52,5 360 
      
    

     
     
    
       

 
     
       
      
    

   
    



Pharmaceutical review 4’2012

15

Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds

   
       
    
       
      
    
        
     
    
       



    

  
     

     
  


   

   
     

   
     
     

   
   
    




 



  




   






   











        
        
       




γ  



γ   γ



γ


 







     

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Синтез біологічно активних сполук

Synthesis of biologically active compounds
















