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 5-

4, 4, 4, D4 4. 15-
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, , , . , 
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. 

, , 
 5-  (5-LO) (  L D4- ) 
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, .
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, 
, , , :



X  X’ , , , , , ,
 -(Y')m’-W’;

G  G' 

D  - =  =N-;
R1  R2  -( 2)n-,  n  0,1, 2
 3;
m  m’  0  1;
Y  Y’  -L1-  -L2-V(Z)t-L3,  t  0  1;
L1 , , 

 - -, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -N(Q)-  -N(R3)-;
L2 : ( ) , , , 

 - -, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -N(Q')-  -N(R4)-;  ( ) -L4-C(O)-N(Q')-  -L4(Q')-;
 ( ) ;
L3 : ( ) , , , 

 - -, -S-, -S(O)-, -S(O)2-, -N(Q’’)-  -N(R5)-;  ( ) ;
L4 : ( ) , , , 

 - -, -S-, -S(O)-, -S(O)2- -N(Q’’)-  -N(R5)-;  ( ) ;
V : ( ) , ,
 t  0;  ( ) ,  t  1;
Q, Q’  Q’’ , AC(O)OR6  AC(O)NR6R7;
W  W’  -N(OM)C(O)N(R8)R9, N(R8)C(O)N(OM)R9, -N(OM)C(O)R8,  -

C(O)NR8R9  -C(O)OR8 ,  W  W’  N(OM)C(O)N(R8)R9, -N(R8)C(O)N(OM)R9

 -N(OM)C(O)R8;
Z  -A’’N(OM’)C(O)N(R10)R11, -A’’N(R10)C(O)N(OM')R11, -A’’N(OM')C(O)R11, -A'C(O)N(OM')R11,  -

A'C(O)NR10R11, -A'C(O)OR10,  ,  CH3, NR3R4, NR3C(O)R4, NO2, CN, CF3, S(O)2NR3R4, S(O)2R3, SR3

S(O)R3;
, ’ ’’ , , , ,

, , 
 - -, -NH-, -S-, -S(O)-  -S(O)2- 

 =N-;
’ , 

; 
R3, R4, R5, R6, R7, R8, R9, R10  R11 , , , ,
, , , , 

 - -, -NH-, -S-, -S(O)-  -S(O)2- 
=N-,

,  ,   -S(O)-  -S(O)2-, 
 - -, -NH-, -S-, -S(O)-  -S(O)2- 

 =N-, , 
;

, ,  m  0, a W  -C(O)NR8R9 a o -C(O)OR8,
, ,  -AC(O)OR6 R6 , 

.
’:



, , , 
, , : X  X’ 

, , , , , ; 
W  -N(OM)C(O)N(R8)R9, -N(R8)C(O)N(OM)R9  -N(OM)C(O)R8.

, ’’:

, , , 
.

 II  III:

, , , 
.

 II  III , ,
, , 

, , :
1. X  - , X’ , m  1  W  -N(OH)C(O)NH2;
2. X  - , X’ , m  1, Y  -L1-,  L1 , 

;
3. X  - , X’ , m  1, Y  -L2-V(Z)t-L3-, t  0, V  1,4-

 1,3- , L2  L3 , ;
4. X  - , X' , m  1, Y  -L2-V(Z)t-L3,  t   0,  V   2,5-

, L2  L3 , ; 
5. X  - , X’ , m  1, Y  -L2-V(Z)t-L3, t  1, L2

, V , Z  -A'C(O)NR10R11  -A'C(O)OR10  W  -
N(OH)C(O)NH2;

6. X  X'  F, m  1, Y  -L2-V(Z)t-L3, t  0, V  1,4-  1,3-
, L2  L3 , .

.1.

















 1.
:

N-{[4-(2-{4-[(1R)(4- )- -N- ,
N-{[3-(2-{4-[(1R)(4- -N- ,

-N-{[4-(2{4-[ (4- }-N- ,
N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- -3- -N- ,
N-{[4-(3-{4-[(1R)(4- )- -N- ,
N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- -N- ,
N-{4-[3-(2-[4-[(1R)(4- -3- -N- ,
N-{[3-(2-{4-[(1R)(4- )-

}( )) ,
N-{4-[3-(2-{4-[(1R)(4- -N- ,

-N-[4-(4-(2-[4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -11-
-3- ]-N- ,

N-{3-[5-({4-[(1R)(4- )(2- )]-1- -2- -N-
,

-N-{4-[5-({4-[( (4- )- )(2- )] -3- }-N- ,
2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -1-

,
 2-[2-{4-[(1R)(4- ]-5-[4-( -1-

]- ,
2-[2-{4-[(1R)(4- ]-5-[4-( -1-

,
 2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-

]- ,
2-(2-{4-[(1R)(4- ]- )-5-[4-

,
2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( ]-

,
2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-

,
2-(2-{4-[(1R)(4-x op )- epa }e )-5-[4-( -1-



,
 5-[4-( -1- ]-2-(2-{4-[ (4-

,
N-{4-[5-({4-[(1R)(4- )(2S,5S) -2- -3- -N-

,
 (2 )-3-[2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-

[4( )- -2- ,
 (2 )-3-[2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-

-1- -2- ,
5-[4-( -1- ]-2-(2-{4-[ (4-

,
N-{4-[4-(3-{4-[(1R)(4- -3- -N- ,

-N-[4-(4-{2-[4-(8- (5,6,11- [b] [3,2-f][7] -11-
)) -3- ]-N- ,

-N-[4-(4-{3-[3-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -11-
-3- ]-N- ,

(2 )-3-[2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -
1- -2- ,

N-{4-[3-((1 )-2- )-4-(2{4-[(1R)(4- -3-
-N- ,

N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- )-3- -3- -N-
,

5-[4( -1- ]-2-(2-{4-[ (4- ,
-N-{4-[4-(2-{4-[( (4- )-3- -3- }-N- ,

5-[4-( -1- ]-2-{2-[4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -
11- ,

2-(3-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -1-
,

2-(2-[4-[(1R)(4- )-5-[5-( -1-
,

2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -1-
,

N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- )-3-( -3- -
N- ,

N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- )-3-( -3- -
N- ,

N-[4-[4-(2-{4-[(1R)(4- )-3- -3- -N-
,

N-[4-[4-(4-{4-[(1R)(4- -3- -N- ,
2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[3-( -1-

,
N-{4-[4-(4-{4-[(1R)(4- -N- ,
N-[4-[4-(2-{4-[(1S)(4- ][ )-3-( -N-

,
N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- )-3-( -N-

,
-N-[4-(4-{4-[4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -11-

)) -3- ]-N- ,
-N-[4-(4-{4-[4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -11-

]-N- ,
N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- -3- -N-

,
N-{4-[4-(4-{4-[(1R)(4- ]- -N- ,
N-[2-(2-{4-[(1R)(4- )- )-5-[4-( -1-

]- ,
N-[2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -1-

,
N-{4-[4-(3-{4-[(1R)(4- -N- ,

-N-{4-[4-(4-{4-[ (4- -3- }-N- ,
N-{3-[4-(3-{4-[(1R)(4- -N- ,

-N-{4-[4-(3-{4-[ (4- -3- }-N- ,
2-(3-{4-[(1R)(4- )-5-[4-

,
5-{4-[( )( }-2-(2-{4-[ (4- ]-1-

,
N-{3-[4-(3-{4-[ (4- ]-1- }-N- ,
N-(4-[4-(2-{4-[ (4- ]-1- )-2- ]-3- }-N-

,
N-{4-[4-(2-{4-[ (4- ]-1- }-N- ,
5-{4-[( )( ]-1- }-2-(2-{4-[(R)-(4- )( ]-1-

,
N-(4-[4-(2-{4-[(R)-(4- )( ]-1- )-2- ]-3- }-N-

,



5-{4-[( )( )-1- }-2-(2-{4-[(R)(4- )( ]-1-
,

5-{4-[( )( )-1- }-2-(2-{4-[(R)-(4- )( ]-1-
,

5-{4-[( )( ]-1- }-2-(2-{4-[(R)-(4- )( ]-1-
,

N-{3-[4-(3-{4-[(R)-(4- )( ]-1- }-N- .

N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- -N- ,
-N-[4-(4-{2-[4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -11-

-3- ]-n- ,
-N-{4-[5-({4-[( (4- )(2- )] -3- }-N- ,

2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -1-
,

N-{4-[5-({4-[{1R)(4- )(2S,5S) -2- -3- -N-
,

N-{4-[4-(3-{4-[(1R)(4- -3- -N- ,
-N-{4-[4-(4-{4-[ (4- -3- }-N- .

,  ( ), 
. , 

.
 « » 

1 6 , , , , , , , , , ,
, , , , , , 3- , 2,2-  2,3-

. , , , ,
, , R3 , , 

, , , , , , , , ,
, , , , , 

, , , ,  [Greene,
et al., «Protective Groups in Organic Synthesis», John Wiley and Sons, Third Edition, 1999].

 « »  - , ,
3 2 -.

 « »  ( ), 
, , - 2 2 -   -

3 -.
 « » , 

, ,
, , -CH2CH2CH2-O-CH2-.
 « »  ( . ), 

, , - 2 3 2 2-.
 « » 1 6 , 

C5-6, , , , ,
.

 « »  ( . ), 
, , - 2 2-.

 « » 2 6
, ,  ( , ,

), , ,  - 2 ),  - -
2 3).

 « »  ( . ), 
, , - 3)-.

 « »  ( ), . 
, , , , , 

, , , , , ,
, , , , , , , , 

, , , , ,
,  [Greene, et al., «Protective Groups in Organic Synthesis», John Wiley

and Sons, Third Edition, 1999], , ,  ( , , ),
 ( ),  ( ), W,  R3.

 « »  « »  ( ), 
, , - 6 4-.

 « »  ( . ), 
, ,

 « » , 
,  - , , - 2 2 6 4-

.
 « » , 

,  - , , - 6H4 2 2-.
 « » , 



 ( ), ,
2 6 4 2 2-

 « » , S  N.
 « » , , 

, .
 « »  « »  (
), , , , , 

, . 
, , 1,2,4- , , , , ,

, , , , , , ,
, , , , .

 « »  ( . ),
, ,

, , . ,
 ( ) , -

NH-, -S-, -S(O)-  -S(O)2-,  - 
, , - , - 3 2 -, 3 2- CH3CH2NH-  CH3NHCH2-.

 (« ») , , 
 ( , ) . , 3-

, . : 4-
 (- 2 2)2 2-),  (- 2 3 2-

).
 « »  « » , 

.
 « » , 

, , 
. , 

, ,  ( ) .
 «  ( ) » , 

 in vivo , , , ,
, ,  ( , ( ),

, ), , , , NH2C(O)-  ( )-.
 «  5- » ,  30 .

 «  15- » ,  30 .
 « » 

, 
.  (

)  ( , ,
, , , .) , 

, , , , 
, , , , , ,

, , , , 
. 

, ,  -
NR+Z;  R , , a Z , , , , - -

, , , ,  ( , ,
, , , , , , , , , , ,

, ).
 « » ( ) , 

, , .

, .1-9  1-7, 
. 

.
, 

, , 
, . , ,

, , , , , 
, , , , , , ,

, . , 
1, , , 5- , 

, 1, 
, , 5- .

,  ( ,
, , , , , 

, , , , , , 
, , ) , 

.



, , , ,
, , , , ,

, , , 
.

. , , 
, 

. 
, ,

, , , , 
, , , , , , 

, , ,  - , 
.
, , ,

, , , , ,
, , , , , , ,

, , , , ,
.

, 
, 

. 
0,01-300 , ,  0,1-100 , ,  0,5-25

.  0,01-3% ( .) .
, 

. , 
, , , , 

.
 (  - ) 

 ( , )
, , .

, , 
, ,  1-3000 ,  - 5-500
 ( ) . , , 

 1-500,  -10-250,  - 25-250 .
, , 

 0,001-30 , ,  0,01-10 . , ,
, , 

, .
,

, , , 
. , , 

. , , 

, . , 

, . 
.

, ,  « »
. . 

, 
. .

,  ,  ,  .  
: , , ; , 

; , , , Primogel ( ) 
; , ,  Sterores; ,  ( ),
, ; , , ; 

, , . 
, , , ,

, . , , 
, , , 

.

, , , , , . , ,
, .

, , , 
, , , , , 

.
, , , ,

: 
), , , , , ,

; , 
; , ; , 



; , , , ; 
, , . 

, .

 (PBS).
, 

, , 
. , , , 

, , , , . 
. 

, ,  Alza Corporation (CA)  Guilford Pharmaceuticals (Baltimore, Md).
. 

, , , , 
4,522,811. , ,  ( )

, , , 
) , , 

. ,
. 

) ,  « » ,
.

, 
. , 

.
 1

 N-{[4-(2-{4-[(1R)(4- ]- -N-
 (  1, .1).

4-(2-  (  101)
 4-  (2,0 , 16,11 )  (10 ) 

(2,67 , 19,3 ).  30 
 1,2-  (3,03 , 16,13 ). 

 20 , . 
, , , 

 ( ,  3:1),  101 (1,7 , 45,7%); 1

(CDCI3)  3,64 ( , 2 ), 4,29 ( , 2 ), 4,62 ( , 2 ), 6,91 ( , 2 ), 7,30 ( , 2 ).
4-{2-[4-((1R)(4-  (  103)

 101 (205 , 0,89 ), [(1R)(4- ]-  (102) (230 ,
0,80 )  (2,5 )  (122,0 , 1,21 ). 

 50°  20 . , -
 ( ,  3:1),  103

(330 , 94,1%); 1  (CDCI3)  2,45 ( , 4 ), 2,62 ( , 4 ), 2,81 ( , 2 ), 4,08 ( , 2 ), 4,22 ( , 1 ), 4,51 ( , 2 ),
6,87 ( , 2 ), 7,28 (  , 6 ), 7,39 ( , 5 ).

N-{[4-(2-{4-[(1R)(4-
 (

104)
 103 (330 , 0,76 ), 

(251,6 , 0,92 )  (225,2 , 0,86 )  (8 )  0°
 (174,1 , 0,86 ). 

 2 . , 
 ( ,  2:1), 

 104 (410 , 78,4%): 1  (CDCI3)  2,47 ( , 4 ), 2,65 ( , 4 ), 2,84 ( , 2 ), 4,12 ( , 2 ), 4,23 ( , 1 ),
4,95( , 2 ), 6,92 ( , 2 ), 7,20 ( , 5 ), 7,26 ( , 6 ), 7,40 ( , 10 ).

N-{[4-(2-{4-[(1R)(4- -N-  (
1)

 104 (410 , 0,59 ) 
(15 ),  -78° . 

 (2-3 ) .  « » , 
 16 . 

. , .  1 
 ( , 2 2 3  19:1) (215 , 73,2%): 1  (CDCI3) 5 2,42

, 4 ), 2,59 ( , 4 ), 2,74 ( , 2 ), 3,98 ( , 2 ), 4,20 ( , 1 ), 4,57( , 2 ), 5,22 ( , 2 ), 6,77 ( , 2 ), 7,25 ( ,
), 7,36 ( , 5 ).

 2
 N{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- ]- -3- -N-

 (  12, .2)
4-(2- )-1-  (  105)

 4-  (10,0 , 45,45 )  (50 )  (12,6 ,
91,17 ).  30 , 

 1,2-  (17,07 , 90,91 ). 
 16  « » . 

, , , 
 ( , ),  105 (2,7 , 18,2%): 1  (CDCI3)  3,63 ( , 2 ), 4,26 ( ,

), 6,70 ( , 2 ), 7,58 ( , 2 ).



4-[4-(2- -3- -1-  (  106)
 105 (2,7 , 8,26 ), 3- -1-  (696,3 , 9,94 ),

 (II) (1,15 , 1,64 )  (317,1 , 1,67 ) 
 (45 ).  16 . 

,  ( , ,
3:1),  106 (1,3 , 58,6%): 1  (CDCI3)  2,70 ( , 4 ), 3,65 ( , 2 ), 3,82 ( , 2 ), 4,30 ( ,

), 6,83 ( , 2 ), 7,37 ( , 2 ).
4-{4-[2-(4-((1R)(4- -3- -1-  (  107)

 106 (1,5 , 5,58 ), [(1R)(4- ]-  (102) (1,6 ,
5,59 )  (15 )  (871,2 , 8,63 ). 
50°  20 , . 

, , . , ,
 ( , , 1:1), 

 107 (2,6 , 98,1%): 1  (CDCI3)  2,42 ( , 4 ), 2,61 ( , 4 ), 2,68 ( , 2 ), 2,82 ( , 2 ), 3,80 ( , 2 ),
4,10 ( , 2 ), 4,21 ( , 1 ), 6,80 ( , 2 ), 7,26 ( , 5 ), 7,35 ( , 6 ).

N-{4-[4-(2-(4-((1R)(4- -3-
 (  108)

 107 (1,5 , 3,16 ), 
(1,05 , 3,85 )  (937,1 , 3,57 )  (35 )  0°

 (721,4 , 3,57 ). 
 2 . , 

 ( , , 2:1), 
 108 (1,4 , 60,6%): 1  (CDCI3)  2,44 ( , 4 ), 2,62 ( , 4 ), 2,82 ( , 2 ), 2,91 ( , 2 ), 4, 10 ( , 4 ),

4,21 ( , 1 ), 6,80 ( , 2 ), 7,18 ( , 5 ), 7,30 ( , 8 ), 7,37 ( , 8 ).
N-(4-[4-(2-(4-[(1R)(4- -3- -N-

 12)
 108 (1,4 , 1,92 ) 

(50 ),  -78° . 
 NH3 (6 ),  .  

 16 . 
, . .  12 

 ( , 2 2 3  19:1) (580 , 56,9%): 1  (CDCI3)
 2,45 ( , 4 ), 2,65 ( , 4 ), 2,72 ( , 2 ), 2,84 ( , 2 ), 3,80 ( , 2 ), 4,10 ( , 2 ), 4,22 ( , 1 ), 5,25 ( . , 2 ),

6,80 ( , 2 ), 7,25 ( , 5 ), 7,36 ( , 6 ).

N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- )- )- -N-
 (  17, .3)

4-[4-(2- -1-  (  109)
 106 (1,3 , 4,83 )  (15 )  10%  (130 )

 7 . , , 
109 (1,31 , 99,2%): 1  (CDCI3)  1,65 ( , 4 ), 2,60 ( , 2 ), 3,66 ( , 4 ), 4,28 ( , 2 ), 6,83 ( , 2 ), 7,10 ( ,

).
4-{4-[2-(4-((1R)(4- -1-  (  110)

 109 (1,3 , 4,76 ), [(1R)(4- ]-  (102) (1,39 ,
4,86 )  (12 )  (762,3 , 7,55 ). 
50°  16 , , . 

, , , ,
 ( , , 1:1), 

 110 (2,42 , 104%): 1  (CDCI3)  1,65 ( , 4 ), 2,45 ( , 4 ), 2,62 ( , 6  ), 2,81 ( , 2 ), 3,66 ( , 2 ),
4,08 ( , 2 ), 4,21 ( , 1 ), 6,81 ( , 2 ), 7,08 ( , 2 ), 7,25 ( , 4 ), 7,36 ( , 5 ), 8,02 ( . c., 1 ).

N-{4-[4-(2-(4-((1R)(4- -1-
 (  111)

 110 (1,5 , 3,14 ), 
(1,05 , 3,85 )  (938,0 , 3,58 )  (35 )  0°

 (724,0 , 3,58 ). 
 2 . , 

 ( , , 2:1), 
 111 (1,58 , 68,7%).

N-{4-[4-(2-(4-((1R)(4- -N-
17)

 ( )  111 (1,58 , 2,16 ) 
 (50 ),  -78° . 

 (6 ), . , 
 16 . 

. , 
.  17  ( , 19:1 2 2 3 )  

,  (550 ,
47,4%): 1

3)  1,60 ( , 4 ), 2,44 ( , 4 ), 2,52 ( , 2 ), 2,67 ( , 4 ), 2 ,83 ( , 2 ), 3,48 ( , 2 ), 4,08 ( ,
), 4,21 ( , 1 ), 6,78 ( , 2 ), 7,04 ( , 2 ), 7,25 ( , 4 ), 7,35 ( , 5 ).

 4
-2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-

-1-  (  36, .4), 2-(2-{4-[(1R)(4-



)-5-[4-( -1-  (
35, .4)  2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -1-

 (  37, .5).
4- ,  (  112)

 5-  (5,0 , 18,94 )  (100 ) 
.  24 .  ( ) 

, .  10%
 NaHCO3, , , 

,  (3,5 , 66,5%): 1  (CDCI3)  3,96 ( , 3 ), 6,78 ( , 1 ), 7,70 ( ,
), 8,12 ( , 1 ).

 2- -5-(4- -1-  (  113)
 112 (2,0 , 7,19 ), 3- -1-  (655,2 , 9,35 ),

 (II) (1,0 , 1,42 )  (276,3 , 1,45 ) 
 (40 ).  16 . 

,  ( ,  2:1),
 113 (1,6 , 101,3%): 1  (CDCI3)  2,68 ( , 2 ), 3,81 ( , 2 ), 3,96 ( , 3 ), 6,92 ( , 1 ),

7,50 ( , 1 ), 7,93 ( , 1 ).
 2-(2- )-5-(4- -1-  (  114)

 113 (1,6 , 7,27 )  (8 )  (1,51 , 10,91 ).
 30  1,2-

 (5,47 , 29,09 ).  16 ,
. ,

, , 
,  2:1),  114 (710 , 29,8%): 1  (CDCI3)  2,70 ( , 2 ),

3,68 ( , 2 ), 3,82 ( , 2 ), 3,90 ( , 3 ), 4,35 ( , 2 ), 6,90 ( , 1 ), 7,50 ( , 1 ), 7,88 ( , 1 ).
 2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-(4- -1-

 115)
 114 (300,0 , 0,92 ), [(1R)(4-  (102) (262,4 ,

0,92 )  (2 )  (139,0 , 1,38 ). 
50°  20 , . 

, , , , 
 ( , ),  115 (510 ,

102,4%): 1  (CDCI3)  2,44 ( , 4 ), 2,68 ( , 6 ), 2,90 ( , 2 ), 3,81 ( , 2 ), 3,84 ( , 3 ), 4,08 ( , 2 ), 4,21
, 1 ), 6,90 ( , 1 ), 7,25 ( , 4 ), 7,38 ( , 5 ), 7,49 ( , 1 ), 7,85 ( , 1 ).

N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- )-3-( -3-
 (  116)
 115 (320,0 , 0,60 ), 

(198,4 , 0,73 )  (55,7 , 0,21 )  (2 )  0°
 (78,2 , 0,68 ). 

 2 . , 
 ( ,  1:1),  116

(350 , 73,9%). 1  (CDCI3)  2,42 ( , 4 ), 2,65 ( , 6 ), 2,90 ( , 2 ), 3,82 ( , 3 ), 4,15 ( , 4 ), 4,21 ( ,
), 6,85 ( , 1 ), 7,25 ( , 8 ), 7 ,40 ( , 12 ), 7,82 ( , 1 ).

 2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -[ -
1-  (  36)  2-(2-(4-[(1R)(4- )-5-[4-

-1-  (  35)
 ( )  116 (350 , 0,44 ) 

 (20 )  -78° .  (3 ), 
. , 

 16 . , 
. , .  36 -

 ( , 2 2 3  9:1), 
.  35  36  ( ,

2 I2 3  9:1),  36 (  31 )  35 (  5%
 36).  35  36 , 

 (35 ).
 36: 1  (CDCI3)  2,45 ( , 4 ), 2,70 ( , 6 ), 2,90 ( , 2 ), 3,75 ( , 2 ), 3,83 ( , 3 ), 4,18 ( ,

), 4,21 ( , 1 ), 5,34 ( . , 2 ), 6,85 ( , 1 ), 7,25 ( , 4 ), 7,37 ( , 5 ), 7,43 ( , 1 ), 7,80 ( , 1 ).
 35: 1  (CDCI3)  2,40 ( , 4 ), 2,54 ( , 4 ), 2,75 ( , 2 ), 2,80 ( , 2 ), 3,80 ( , 2 ), 4,20 ( ,

), 5,42 ( . , 2 ), 5,80 ( . , 1 ), 6,87 ( , 1 ), 7,25 ( , 4 ), 7,36 ( , 5 ), 7,45 ( , 1 ), 8,14 ( , 1 ), 8,75
. , 1 ).
2-(2-{4-[(1R)(4- )-5-[4-( -1-

 (  37)
 36 (30 , 0,05 ).  1

3  (0,30 , 0,30 ).  48 
.  1  (0,30 , 0,30 ) 
 ( , 9:1 2 2 3 ),  37 

 (9 , 31,4%): 1  (CD3OD)  2,56 ( , 4 ), 2,66 ( , 2 ), 2,96 ( , 4 ), 3,10 ( , 2 ),
3,68 ( , 2 ), 4,32 ( , 2 ), 4,34 ( , 1 ), 6,98 ( , 1 ), 7,20 ( , 1 ), 7,30 ( , 4 ), 7,44 ( , 6 ).

 5
-N-{4-[4-(2-{4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7]- -11-

)) -3- }-N-  (  32, .7)



4-(2- )-1-
 4-  (25 , 110 ) 2 3 (31 , 220 )  (250 )

 1  1,2-  (5 , 55 ).  50° ,
.  1,2-

(20 , 220 ) 2 3 (6 , 43 ),  50°  12 .
,  Na2SO4,

, . 
,  10%- . 

 (5,5 , 17 ).
4-[4-(2- -3- -1-

 4-(2- )-1-  (5,5 , 17 ), 3- -1-  (1,9 , 25 ), CuJ (952 ,
)  ( ) (3,5 , 5 )  (100 )

 Et3N (3,5 , 25 ). 
. , 

. , 
 Pd. , 

 (2:1).  4
.

4-[4-(2-{4-(8- -5,6- [f] [2,3-b][7] -11- )- -3- -1-
8- -11-(4- )-5,6- [2,3-d][7]  (2,5 , 7,75 )  4-[4-(2-

-3- -1-  (2,5 , 9,2 ) . 
 Et3N (2,6 , 18,5 ), .

. , , 
 10% . 

 (1,9 , 3,76 ).
-{N-{4-[4-(2-{4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -11-

-3-
 4-[4-(2-{4-(8- -5,6- [2,3-b][7] -11- -3- -

1-  (1,9 , 3,76 ),  (1,2 , 4,7 )  N,  (1,3 ,
4,7 )  (20 )  0° . 

 (950 , 4,7 ). 
. .

 10% . 
 4,5  ( ).

-N-{4-[4-(2-{4-(8- (5.6- [f] [2,3-b][7]- -11-
-3- }-N-

-{N-{4-[4-(2-{4-(8- (5,6- [f] [2,3-b][7] -11-
-3-  (4,5 ) ,

 NH3 (100 ). 
. , 

10% ,  NH3, . 
 32 (800 ) (

).
 6

 N-{4-[4-(3-{4-[(1R)(4- )- -3- -N-
 (  52)

4-(2- )-1-
 4-  (15 , 70 ) 2 3 (12,4 , 90 )  (30 ) 

 1  1,2-  (7,8 , 90 ).  50°
.  (500 ) 

.  Na2SO4, , 
. , 

10% , 
(10 , 29 ).

4-[4-(2- -3- -1-
 4-(2- )-1-  (10 , 29 ), 3- -1-  (2,6 , 37 ), CuJ

(980 , 5,2 ) ) (3,6 , 5,2 )  (40 ) 
 Et3N (6,0 , 44 ). 

. , 
. , 

Pd. , 
 (2:1).  2,6

.
4-{4-[3-(4-((1R)(4- -3- -1-
[(1R)(4-  (1,6 , 5,6 )  4-[4-(2- -3- -1-

(2,0 , 7,04 )  (10 ).  Et3N (1 , 7,04 ) 
. , 

, .  2,0
.

N-{4-[4-(3-(4-((1R)(4- -3-

 4-{4-[3-(4-((1R)(4- }- -3- -1-  (1,6 ,
5,6 ),  (1,3 , 5,1 )  N,O-  (1,4 , 5,1 ) 



 (20 )  0° . 
 (1 , 5,1 ). 

. .
.

N-{4-[4-(2-{4-[(1R)(4- -3- -N-
 52)

N-{4-[4-(3-(4-((1R)(4- -3-
 20  (

) NH3 . 
. , , 

, . 
.  10% ,  NH3, 

,  52 (1,05 ).
 7

-N-{4-[4-(4-{4-[ (4- )- -3- }-N-
 (  80, .6)

1-(4- )-4-  (117)
 4-  (100 , 0,5 ) 2 3 (70 , 0,5 )  (400 ) 

 1,4-  (100 , 0,84 )  1 . 
. 2  (1000 ) 2 2. 

 1000 ,  MgSO4 , 
 (100 ); 1  (CDCI3)  2,15-1,87 ( , 6 ), 3,50-3,20 ( , 4 ), 3,94 ( , 2 ), 6,85 ( ,

), 7,55 ( , 2 ).
4-[4-(4- -3- -1-  (118)

 117 (100 , 0,3 ), 3- -1-  (45 , 0,6 ), CuJ (800 , 4,2 ) 
) (2,9 , 4,2 )  (400 )  0°  (

).  Et3N (84 , 0,6 ), 
. 

. , , 2 2
 10% EtOAc ,  50% :50% . 

 75 : 1  (CDC 3)  2,10-1,80 ( , 4 ),
2,66 ( , 2 ), 3,25 ( , 1 ), 3,50 ( , 2 ), 3,80 ( , 2 ), 3,94( , 2 ), 6,85 ( , 2 ), 7,55 ( , 2 ).

 (119). 4- (4-  (58 , 0,2 )  118 (74 , 0,25 ) 
2 2 (500 ).  Et3N (43 , 0,31 ).  48 

. ,
, 2 2

 50% EtOAc:50% ,  EtOAc, .
 (70 ) 90% ; 1  (CDCI3)  1,78-1,75 ( ,

), 2,72-2,45 ( , 12 ), 3,78 ( , 2 ), 3,94 ( , 2 ), 4,23 ( , 1 ), 6,76 ( , 2 ), 6 ,97 ( , 4 ), 7,37-7,25 ( , 6 ).
 80.  119 (70 , 0,14 ),  (45 , 0,17 )  N, -

 (46 , 0,17 )  (500 )  0° . 
 (34 , 0,17 ). 

, .
. , 

 700 , . ,
. 

 (45 )  10% . 
500  EtOAc ,  20

. 1  (CDCI3)  1,78-1,75 ( , 6 ), 2,57- 2,45 ( , 10 ), 2,72 ( , 2 ), 3,78 ( , 2 ), 3,94( , 2 ),
4,23 ( , 1 ), 5,34 ( . , 2 ), 6,76 ( , 2 ), 6,97 ( , 4 ), 7,37-7,25 ( , 6 ).

,  II .

 II

1  (CDCI3)  ( .)

17 1,60 (m, 4H), 2,44 (m, 4H), 2,52 (t, 2H), 2,67 (m, 4H), 2,83 (t, 2H), 3,48 (t, 2H), 4,08 (t, 2 ), 4,21 (s,
), 6,78 (d, 2 ), 7,04 (d, 2 ), 7,25 ( , 4 ), 7,35 ( , 5 )

32 2,20-2,95 ( , 14 ), 3,35 ( , 2 ), 3,72 (t, 2H), 4,05 (t, 2H), 5,62 (brs, 2H), 6,72 (d, 2 ), 7,10 ( , 4 ),
7,25 (d, 2H), 7,45 (d, 1H), 8,35 (d, 1H)

34 2,45 (br d, 8H); 2,75 (t, 2H); 3,50 (s, 2H); 3,70 (t, 2H); 4,20 (s, 1H); 5,57 (br s, 2H); 6,15 (d, 1H);
6,39 (d, 1H); 6,95 (t, 4H); 7,33 (dd, 4H)

35 2,40 ( , 4 ), 2,54 ( , 4 ), 2,75 (t, 2H), 2,80 (t, 2H), 3,80 (t, 2H), 4,20 ( , 3 ), 5,42 (br s, 2 ), 5,80 (br
s, 1 ), 6,87 (d, 1 ), 7,25 ( , 4 ),7,36 ( , 5 ), 7,45 (dd, 1H), 8,14 (d, 1H), 8,75 (br s, 1H)

46 1,40-1,55 ( , 1 ); 1,85-1,96 ( , 1 ); 2,05-2,20 ( , 2 ); 2,30-2,70 ( , 12 ); 3,62 (ddd, 2 ); 4,18 (s,
); 4,27 (br d, 1 ); 4,63 (br t, 1 ); 5,58 (br s, 2H); 7,15-7,35 (m, 9H)

52 1,95 (m, 2H), 2,65-2,35 (m, 10 ), 2,72 (t, 2H), 3,78 (t, 2H), 3,93 (t, 2H), 4,20 (s, 1H), 5,25 (brs, 2H),
6,75 (d, 2H), 7,15-7,40 (m, 11 )

80 1,78 - 1,75 (m, 6H), 2,57 - 2,45 (m, ), 2,72 (t, 2H), 3,78 (t, 2H), 3,94 (t, 2H), 4,23 (s, 1H), 5,34 (s
br, 2H), 6,76 (d, 2H), 6,97 (t, 4H), 7,37 -7,25 (m, 6H)

 8
1 HIR-



, , , ,
1. 1 ,

, .
. , 

1, . , 
D-PBS-  (JRH Biosciences),  4°  (4° , 500 , 10 ). 

 Tris/  (20  Tris,
250 ,  7,4  4° ).  -70° .

 (  TLA
100,3, 4° , 15 , 23000 ).  Tris/ , 

 (50  Na/KPO4, 2 2, 0,5% ( .)
BSA,  7,5).

, 3  (2 ) 
 1% ( .)  96-  3 

 37° .  10 .  96-
 0,1% ( .)  GF/B  96-

 (Packard).  « »  Packard Topcounter 
 Microscint 20 (Packard).  Ki , 

1.  1.
 9

 L 4

4 . 4
 5- , 

 5- .
. 

.  1
1,5 .  (5 ), 

,  5 .  37°
15 .  5  23187 (

 50 ),  30 . 
 2500  10  4° . 

 50 ,  950
 ( ).  (Cayman Chemical Co., Ann

Arbor, Ml, USA),  LTB4 .  L 4,
, .

,  LTB4 ( ) 
50  LTB4 .

 1.

 1

1 I
)

HWB 50
)

1 I
)

HWB
IC50 )

1 I
)

HWB
IC50 )

1 24 1515 16 94 2657 32 7 263
3 260 1681 87 58 251 34 550 142
5 23 2041 18 15 2101 35 135 85

46 133 313 22 8 1473 36 420 94
8 220 5768 23 10 287 37 4 6589
9 12 4222 24 7 253 40 120 122

11 130 3626 26 4 1714 42 35 106
12 380 267 27 150 650 52 6 105
80 27 78 30 36 412 43 2 2742
13 10 2444 17 15 254

 10
 in vivo

 Hartley  350-400  Charles River Labs.
 (Konzett and Rossler) [Naonyn-

Schmiedepergs Arch. Exp. Path. Pharmacol. 195, 71-74 (1940)]. 
. . 

. 
1%  ( ) .

.2  ( ) 
. 

 50% .

 2

 ( ) , %
1 3 56%
12 3 62%



12 6 66%
87 3 66%
87 6 73%
23 3 80%
23 6 92%
27 3 86%
27 6 91%
32 3 65%
34 3 81%
34 6 89%
17 3 66%
17 6 73%
35 3 72%
35 6 88%
52 3 69%
80 3 98%

, -
. , , , 

. ,  27  2
 91%  6 .

, 
.

 5-  in vivo
 Hartley,  350-400  Charles River Labs.

 1-2  1% .
 5  (5). , 

. 
. , . 

. 
 (Urethane)  1,5 , .  « » 

.
 (0,5 ) . 

 5  (15 )  5 
 37° .  5  5  (5 ) 23187 

 30 . 
 14000  2 . 

 (Cayman Chemical Co., Ann Arbor, Ml, USA).
.3  ( ) 5-

. 
 50% .

 3

, , %
1 1 62%
12 6 80%
87 1 70%
87 6 94%
23 1 80%
27 1 88%
32 1 88%
17 3 70%
17 6 94%
35 1 87%
35 3 97%
52 3 61%
80 3 73%
80 6 88%
34 3 38%

, 
5- . , , ,  5-

. ,  87  2  5-
 94%  6 .

, .
 12

 15-



 15- -5,8,11,13-  (15- )  15-
.  15-

.  (
 15 )  15- -5,8,11,13-

 (15- ),  15- -5,8,11,13-  (15- ).
,  15-  5 

 37°  (10-8-10-5 ) .  15-
.  15- , 

, , . 
 15-  IC50

 15- .  IC50 ):
1300, 170, 46, 61  110  1, 32, 35, 52  80.
















