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(57) 1. Сполука структури: 

N

R1

R2

N

Formula (I)

(R3)k

X

, 
Формула (І) 
де 
(R3)k

X  
є чотирьох-, п’яти- або шестичленний насичений 
цикл і X є C, O або S, за умови, що цей цикл є пов-
ністю насиченим вуглецевим циклом, де член X у 
згаданому циклі може бути замінений одним ато-
мом C, O або S, за тим винятком, що X не може 
бути O, якщо він є сусіднім з атомом вуглецю піра-
золового циклу, і R1 є піридин і R2 є феніл або тіє-
ніл, заміщений сульфонілом; 
R1 - незаміщений або заміщений феніл; незамі-
щений або заміщений піридин; незаміщений або 
заміщений піридин-N-оксид; незаміщений або за-
міщений хінолін; незаміщений або заміщений хі-
нолін-N-оксид; незаміщений або заміщений наф-
тиридин; незаміщений або заміщений піразин; 
фурил; незаміщений або заміщений тіазоліл; не-
заміщений або заміщений імідазоліл; незаміщений 
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або заміщений піразоліл; або незаміщений або 
заміщений тіофеніл; де згадані замісники (один 
або кілька) вибрані з групи, до якої входять: (C1-
C6)алкіл, (C2-C6)алкеніл, (C2-C6)алкініл, (C1-
C6)алкокси-, (C2-C6)алкенілокси-, (C2-
C6)алкінілокси-, (C1-C6)алкілтіогрупа, (C1-
C6)алкілсульфініл, (C1-C6)алкілсульфоніл, (C1-
C6)алкіламіногрупа, ді-[(C1-C6)алкіл]аміногрупа, 
(C1-C6)алкоксикарбоніл, N-(C1-C6)алкілкарбамоїл, 
N,N-ді-[(C1-C6)алкіл]карбамоїл, (C2-C6)алканоїл, 
(C2-C6)алканоїлокси-, (C2-C6)алканоїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C2-C6)алканоїламіно-, (C3-
C6)алкеноїламіно-, N-(C1-C6)алкіл-(C3-
C6)алкеноїламіно-, (C3-C6)алкіноїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C3-C6)алкіноїламіногрупа, N-(C1-
C6)алкілсульфамоїл, N,N-ді-[(C1-C6)алкіл] сульфа-
моїл, (C1-C6)алкансульфоніламіно-, N-(C1-C6)алкіл-
(C1-C6)алкансульфоніламіногрупа, карбоксамід, 
етилен, тіофеніл, амінофеніл, трифторметил, га-
лоїд, трифторметоксигрупа, гідроксиметил, N-
піролідино-, N-морфоліно-, фенілтіогрупа, (C1-
C4)діалкіламінометил, метоксифеніл, аміногрупа, 
гідроксил, карбоксил, феніл, арилалкіл; 
R2 - незаміщений або заміщений хінолін; незамі-
щений або заміщений хінолін-N-оксид; незаміще-
ний або заміщений феніл; незаміщений або замі-
щений нафталін; незаміщений або заміщений 
піридин; незаміщений або заміщений піридин-N-
оксид; незаміщений або заміщений хіназолін; не-
заміщений або заміщений цинолін; незаміщений 
або заміщений бензодіоксол; незаміщений або 
заміщений бензодіоксан; незаміщений або замі-
щений піримідин; незаміщений або заміщений бе-
нзотіофен; або незаміщений або заміщений фена-
нтролен; де згадані замісники (один або кілька) 
вибрані з групи, до якої входять: водень, (C1-
C6)алкіл, (C2-C6)алкеніл, (C2-C6)алкініл, галоїдза-
міщений (C1-C6)алкіл, (C1-C6)алкокси-, (C2-
C6)алкенілокси-, (C2-C6)алкінілокси-, (C1-
C6)алкілтіогрупа, (C1-C6)алкілсульфініл, (C1-
C6)алкілсульфоніл, (C1-C6)алкіламіно-, ді-[(C1-
C6)алкіл]аміногрупа, (C1-C6)алкоксикарбоніл, N-
(C1-C6)алкілкарбамоїл, N,N-ді-[(C1-
C6)алкіл]карбамоїл, аміноокси-, N-(C1-
C6)алкіламіноокси-, N,N-ді-[(C1-
C6)алкіл]амінооксигрупа, (C2-C6)алканоїл, (C2-
C6)алканоїлокси-, (C2-C6)алканоїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C2-C6)алканоїламіно-, (C3-
C6)алкеноїламіно-, N-(C1-C6)алкіл-(C3-
C6)алкеноїламіно-, (C3-C6)алкіноїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C3-C6)алкіноїламіногрупа, сульфамоїл, 
N-(C1-C6)алкілсульфамоїл, N,N-ді-[(C1-C6)алкіл] 
сульфамоїл, (C1-C6)алкансульфоніламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C1-C6)алкансульфоніламіногрупа, карбо-
ксамід, етилен, феніл, тіофеніл, амінофеніл, фені-
лтіогрупа, галоїд, ціан, піридиніл, арилалкіл, гідро-
ксил, N-піролідино-, N-морфоліногрупа, карбоксил, 
[5-феніл-1,2,4-оксадіазол-3-іл]метоксигрупа, 6-
метилпіридазин-3-ілоксигрупа, (5-оксо-2-
піролідиніл)метоксигрупа, 2-(4,5-дигідро-1H-
імідазоліл), N,N-діалкілкарбамоїлоксигрупа, 1-
гідрокси-1-метилетил, 4-фторфеніл, 3,4-
метилендіоксифеніл, трифторметил, трифторме-
токсигрупа; 
або група формули 

X
1

(CH2)nC(CH2)mQ1

R10

R16 , 
де: X1 - O, N, S, SO2, NR13, C(O) або зв’язок; Q1 є 
водень, феніл, 5-(2,2-дифтор-1,3-бензодіоксоліл), 
C(O)Q5 або піридил, коли m та n незалежно один 
від одного мають значення 0-2, за винятком випа-
дку коли один є 0, то інший не може бути 0; Q1 є 
OR11, NR11R12, галоїд, N-морфоліногрупа, N-

піперазино-N R13, N-імідазоліл, N-піразоліл, N-
триазоліл, N-(4-піперидинілпіперидин), SO2R14, 
SOR14, NHSO2R15, ацетамідо-, N-фталімідо-, N-
оксазолідино-, N-імідазоліно-, N-

бензоксазолідиногрупа, N-піролідиноніл, N(N -
метилбензимідазоліно)-, N,N-ди(C1-
C4)алкіламіно(C1-C4)алкокси-, N-
бензимідазоліногрупа; коли m та n незалежно 
один від одного є 0-2, але один чи інший з m або n 
не є 0; Q5 є гідроксил, метокси-, аміно-, діетиламі-
но-, диметиламіногрупа; R10 є водень, галоїд, (C1-
C6)алкіл; кожен з R11 та R12 незалежно від іншого є 
водень, (C1-C6)алкіл, (C1-C6)алкоксигрупа, арилал-
кіл, (C3-C8)циклоалкіл, (C3-C8)циклоалкілметил, 4-
(N-метилпіперидиніл), піридил, або R11 та R10 мо-
жуть спільно утворювати 4-, 5-, 6- або 7-членний 
цикл, або R11 та R12 можуть спільно утворювати 3-, 
4-, 5-, 6- або 7-членний цикл; R13 є водень, (C1-
C6)алкіл, 2-метоксифеніл, 2-піридимідиніл; R14 є 2-
піримідиніл, N-метил-2-імідазоліл, 4-хлорфеніл, 2-
піридилметил; R15 є (C1-C6)алкіл, N-метил-4-
імідазоліл; R16 є водень, галоїд, арилалкіл, арил, 
або група формули 

O

CN(CH2)oC(CH2)pQ2

R21

R20
R22 , 

де: Q2 є водень, 4-імідазоліл або C(O)NR24R25, ко-
ли o та p незалежно один від одного є 0-2; Q2 є 
OR23, NR24R25 або N-морфоліногрупа, коли o та p 
незалежно один від одного є 0-2, але або o, або p 
не є 0; R20 є водень або (С1-С6)-алкіл; R21 є водень, 
(С1-С6)-алкіл або R20 та R21 спільно утворюють 4-, 
5-, 6- або 7-членний цикл; R22 є водень, (С1-С6)-
алкіл, арилалкіл, арил, або R21 та R22 спільно 
утворюють 3-, 4-, 5-, 6- або 7-членний цикл; R23 є 
водень або (С1-С6)-алкіл; R24 є водень, (С1-С6)-
алкіл, або R24 та R25 спільно утворюють 3-, 4-, 5-, 
6- або 7-членний цикл, або R24 та R20 спільно 
утворюють 6- або 7-членний цикл; R25 є водень, 
(С1-С6)-алкіл або ацетил; 
або група формули 

O

CNR31

R30 , 
де: R30 є водень або (С1-С6)-алкіл; R31 є водень, 
(С1-С6)-алкіл, 2-піридил, піридилметил, аміногрупа 
або гідроксил; 
або група формули 
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NR32R33, 
де кожний з R32 та R33 незалежно від іншого є во-
день, (С1-С6)-алкіл, ацетил, (С1-С4)-
алкілсульфоніл, або R32 та R33 спільно утворюють 
4-, 5-, 6- або 7-членний цикл; 
або група формули 

O

NCX2(CH2)qQ3

R35 , 
де: X2 є CH2, O або N; q є 2-3, за тим винятком, що 
коли Q3 є зв’язок, q є 0-3; Q3 є NR36R37 або OR38 і 
R35 є водень, або R35 та Q3 спільно утворюють 5-
членний цикл; кожний з R36, R37 та R38 незалежно 
від інших є водень або (С1-С6)-алкіл; 
або група формули 

O

X
3

, 
де: X3 є ціан, карбоксамід, N,N-
диметилкарбоксамід, N,N-диметилтіокарбоксамід, 
N,N-диметиламінометил, 4-метилпіперазин-1-
ілметил або карбоксилат; 
або група формули 

O

O CN(CH2)rQ6

R40 , 
де: Q6 є NR41R42; r є 2-3; R40 є водень або (С1-С6)-
алкіл; кожний з R41 та R42 незалежно від іншого є 
водень, (С1-С6)-алкіл, або R41 та R40 спільно утво-
рюють 6- або 7-членний цикл; 
або група формули 

O

CQ7, 
де Q7 є гідроксил, метоксигрупа, диметиламіногру-
па або N-піперидиніл; 
за умови, що коли один з R1 та R2 є незаміщений 
або заміщений феніл, то другий не може бути не-
заміщеним або заміщеним фенілом або тіофен-2-
ілом; та за умови, що коли R2 є хінолін-4-іл, то 
замісником при положенні 7 хіноліну не може бути 
арил, гетероарил, конденсований арил або кон-
денсований гетероарил; 
k є 1-8; R3 є одна або кілька таких груп: водень; 
(С1-С4)-алкіл; (С1-С4)-алкілгідроксигрупа; гідроксил; 
N,N-ді(С1-С4)-алкілалкіламіно(С1-С4)-алкоксигрупа; 
бензилоксиметил; фенілоксиметил; оксогрупа; 
карбоксил; (С1-С4)-алкіларил; бензилокси-; ацеток-
сигрупа; аміно(С1-С4)-алкіл; (С2-С4)-алкеніл; галоїд; 
-O-(С1-С4)-алкіл; хлорфенетил; ацетонітрил; неза-
міщений або заміщений феніл; причому замісни-
ками можуть бути одна або кілька таких груп: (С1-
С6)-алкоксигрупа, галоїд, карбоксил або (С1-С6)-
алкоксикарбоніл; та фармацевтично прийнятні 
солі, складні ефіри та проліки такої сполуки. 
2. Сполука за п. 1 структури 

N

R1

N

N

Formula (II)

R6'

R7'
R2'

(R3)k

, 
Формула (IІ) 
де  
(R3)k

 
є п’яти- або шестичленний насичений цикл за умо-
ви, що цей цикл є повністю насиченим вуглецевим 
циклом; 
R1 відповідає визначенню за п. 1; 

R2  є водень; (C1-C6)алкіл; (C1-C6)алкілтіо-; (C1-
C6)алкоксигрупа; галоїд; тіофеніл; амінофеніл; N-
піролідино-; N-морфоліногрупа; 

кожен з R6  та R7  незалежно від іншого є одним 
або кількома з таких замісників: водень, (C1-
C6)алкіл, (C2-C6)алкеніл, (C2-C6)алкініл, галоїдза-
міщений (C1-C6)алкіл, (C1-C6)алкокси-, (C2-
C6)алкенілокси-, (C2-C6)алкінілокси-, (C1-
C6)алкілтіогрупа, (C1-C6)алкілсульфініл, (C1-
C6)алкілсульфоніл, (C1-C6)алкіламіногрупа, ді-[(C1-
C6)алкіл]аміногрупа, (C1-C6)алкоксикарбоніл, N-
(C1-C6)алкілкарбамоїл, N,N-ді-[(C1-
C6)алкіл]карбамоїл, аміноокси-, N-(C1-
C6)алкіламіноокси-, N,N-ді-[(C1-
C6)алкіл]амінооксигрупа, (C2-C6)алканоїл, (C2-
C6)алканоїлокси-, (C2-C6)алканоїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C2-C6)алканоїламіно-, (C3-
C6)алкеноїламіно-, N-(C1-C6)алкіл-(C3-
C6)алкеноїламіно-, (C3-C6)алкіноїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C3-C6)алкіноїламіногрупа, сульфамоїл, 
N-(C1-C6)алкілсульфамоїл, N,N-ді-[(C1-C6)алкіл] 
сульфамоїл, (C1-C6)алкансульфоніламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C1-C6)алкансульфоніламіногрупа, карбо-
ксамід, етилен, феніл, тіофеніл, амінофеніл, фені-
лтіогрупа, галоїд, ціан, піридиніл, арилалкіл, гідро-
ксил, N-піролідино-, N-морфоліногрупа, карбоксил, 
[5-феніл-1,2,4-оксадіазол-3-іл]метокси-, 6-
метилпіридазин-3-ілокси-, (5-оксо-2-
піролідиніл)метоксигрупа, 2-(4,5-дигідро-1H-
імідазоліл), N,N-діалкілкарбамоїлоксигрупа, 1-
гідрокси-1-метилетил, 4-фторфеніл, 3,4-
метилендіоксифеніл, трифторметил, трифторме-
токсигрупа; 
або група формули 

X
1

(CH2)nC(CH2)mQ1

R10

R16 , 
де: X1 є O, N, S, SO2, NR13, C(O) або зв’язок; Q1 - 
водень, феніл, 5-(2,2-дифтор-1,3-бензодіоксоліл), 
C(O)Q5 або піридил, коли m та n є незалежно один 
від одного 0-2, за винятком випадку коли один є 0, 
то інший не може бути 0; Q1 є OR11, NR11R12, гало-

їд, N-морфоліногрупа, N-піперазино-N R13, N-
імідазоліл, N-піразоліл, N-триазоліл, N-(4-
піперидинілпіперидин), SO2R14, SOR14, NHSO2R15, 
ацетамідо-, N-фталімідо-, N-оксазолідино-, N-
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імідазоліно-, N-бензоксазолідиногрупа, N-

піролідиноніл, N(N -метилбензимідазоліно)-, N,N-
ди(C1-C4)алкіламіно(C1-C4)алкокси-, N-
бензимідазоліногрупа; коли m та n є незалежно 
один від одного 0-2, але один чи інший з m або n 
не є 0; Q5 є гідроксил, метокси-, аміно-, діетиламі-
но-, диметиламіногрупа; R10 є водень, галоїд, (C1-
C6)алкіл; кожен з R11 та R12 незалежно від іншого є 
водень, (C1-C6)алкіл, (C1-C6)алкоксигрупа, арилал-
кіл, циклоалкіл, циклоалкілметил, 4-(N-
метилпіперидиніл), піридил, або R11 та R10 можуть 
спільно утворювати 4-, 5-, 6-, або 7-членний цикл, 
або R11 та R12 можуть спільно  утворювати 3-, 4-, 
5-, 6-, або 7-членний цикл; R13 є водень, (C1-
C6)алкіл, 2-метоксифеніл; R14 є 2-піримідиніл, N-
метил-2-імідазоліл, 4-хлорфеніл, 2-піридилметил; 
R15 є (C1-C6)алкіл, N-метил-4-імідазоліл; R16 є во-
день, галоїд, арилалкіл, арил; 
або група формули 

O

CN(CH2)oC(CH2)pQ2

R21

R20
R22 , 

де: Q2 є водень, 4-імідазоліл або C(O)NR24R25, ко-
ли o та p незалежно один від одного є 0-2; Q2 є 
OR23, NR24R25, або N-морфоліногрупа, коли o та p 
незалежно один від одного є 0-2, однак один або 
інший з o або p не є 0; R20 є водень, або (C1-
C6)алкіл; R21 є водень, (C1-C6)алкіл, або R21 та R20 
можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6-, або 7-
членний цикл; R22 є водень, (C1-C6)алкіл, арилал-
кіл, арил, або R21 та R22 можуть спільно утворюва-
ти 3-, 4-, 5-, 6-, 7-членний цикл; R23 є водень або 
(C1-C6)алкіл; R24 є водень, (C1-C6)алкіл, або R24 та 
R25 можуть спільно утворювати 3-, 4-, 5-, 6-, або 7-
членний цикл, або R24 та R20 можуть спільно утво-
рювати 6- або 7-членний цикл; R25 є водень, (C1-
C6)алкіл, або ацетил, 
або група формули 

O

CNR31

R30 , 
де: R30 є водень або (C1-C6)алкіл; R31 є водень, 
(C1-C6)алкіл, 2-піридил, піридилметил, аміногрупа, 
або гідроксил, 
або група формули 

NR32R33, 
де: кожен з R32 та R33 незалежно від іншого є во-
день, (C1-C6)алкіл, ацетил, алкілсульфоніл, або 
R32 та R33 можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6- або 
7-членний цикл, 
або група формули 

O

NCX2(CH2)qQ3

R35 , 
де: X2 є CH2, O або N; q є 2-3 за винятком випадку, 
коли Q3 є зв’язок, q є 0-3; Q3 є NR36R37, OR38 або 
зв’язок; R35 є водень, або R35 та Q3 (коли Q3 є 

зв’язок) можуть спільно утворювати 5-членний 
цикл; кожен з R36, R37 та R38 незалежно від іншого 
є водень або (C1-C6)алкіл, 
або група формули 

O

X
3

, 
де: X3 є ціан, карбоксамід, N,N-
диметилкарбоксамід, N,N-диметилтіокарбоксамід, 
N,N-диметиламінометил, 4-метилпіперазин-1-
ілметил або карбоксилат, 
або група формули 

O

O CN(CH2)rQ6

R40 , 
де: Q6 є NR41R42; r є 2-3; R40 є водень або (C1-
C6)алкіл; R41 та R42 є водень, (C1-C6)алкіл, або R41 
та R40 можуть спільно утворювати 6- або 7-
членний цикл, 
або група формули 

O

CQ7 , 
де: Q7 - гідроксил, метоксигрупа, або N-
піперидиніл; 
k є 1-8; R3 є один або кілька з таких замісників: 
водень; (C1-C4) алкіл; (C1-C4) алкілгідроксигрупа; 
гідроксил; N,N-ди(C1-C4)алкіламіно(C1-
C4)алкоксигрупа; бензилоксиметил; фенілоксиме-
тил; оксогрупа; карбоксил; (C1-C4)алкіларил; бен-
зилокси-; ацетоксигрупа; аміно(C1-C4)алкіл; (C2-
C4)алкеніл; галоїд; -O-(C1-C4)алкіл; хлорфенетил; 
ацетонітрил; феніл; або факультативно заміщений 
феніл; де згадані замісники (один або кілька) виб-
рані з групи, до якої входять: (C1-C6)алкоксигрупа, 
галоїд, карбоксил або (C1-C6)алкоксикарбоніл; 

за умови, що R7  не може бути арилом; гетероа-
рилом; конденсованим арилом або конденсованим 
гетероарилом, 
та фармацевтично прийнятні солі, складні ефіри 
та проліки такої сполуки. 
3. Сполука за п. 1 структури 

N

R1

N

Formula (III)

R3''

R4''

(R3)k

,  
Формула (III) 
де 
(R3)k

 
є п’яти- або шестичленний насичений цикл за умо-
ви, що цей цикл є повністю насиченим вуглецевим 
циклом; 
R1 - відповідає визначенню за п. 1; 

R3  водень; галоїд; трифторметил; 

R4  водень; галоїд; (C1-C6)алкіл; (C1-
C6)алкоксигрупа; гідроксил; (C1-C6)алкілсульфоніл; 
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k та R3 - відповідають визначенню за п. 1; 
та фармацевтично прийнятні солі, складні ефіри 
та проліки такої сполуки. 
4. Сполука за п. 1 структури 

N N
N

R6

Formula (IV)

(R3)k

R2" ,  
Формула (IV) 
де 
(R3)k

 
є п’яти- або шестичленний насичений цикл за умо-
ви, що цей цикл є повністю насиченим вуглецевим 
циклом; 
R6 може бути одним або кількома з таких замісни-
ків: водень, (C1-C6)алкіл, (C2-C6)алкеніл, (C2-
C6)алкініл, (C1-C6)алкокси-, (C2-C6)алкенілокси-, 
(C2-C6)алкінілокси-, (C1-C6)алкілтіогрупа, (C1-
C6)алкілсульфініл, (C1-C6)алкілсульфоніл, (C1-
C6)алкіламіногрупа, ді-[(C1-C6)алкіл]аміногрупа, 
(C1-C6)алкоксикарбоніл, N-(C1-C6)алкілкарбамоїл, 
N,N-ді-[(C1-C6)алкіл]карбамоїл, (C2-C6)алканоїл, 
(C2-C6)алканоїлокси-, (C2-C6)алканоїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C2-C6)алканоїламіно-, (C3-
C6)алкеноїламіно-, N-(C1-C6)алкіл-(C3-
C6)алкеноїламіно-, (C3-C6)алкіноїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C3-C6)алкіноїламіногрупа, N-(C1-
C6)алкілсульфамоїл, N,N-ді-[(C1-C6)алкіл] сульфа-
моїл, (C1-C6)алкансульфоніламіно-, N-(C1-C6)алкіл-
(C1-C6)алкансульфоніламіногрупа, карбоксамід, 
етилен, тіофеніл, амінофеніл, трифторметил, га-
лоїд, трифторметоксигрупа, гідроксиметил, N-
піролідино-, N-морфоліно-, фенілтіогрупа, діалкі-
ламінометил, метоксифеніл, аміногрупа, гідроксил, 
карбоксил, феніл, арилалкіл; 

R2  є незаміщений або заміщений хінолін-8-іл; 
незаміщений або заміщений хінолін-6-іл; незамі-
щений або заміщений 1-нафтил; незаміщений або 
заміщений 2-нафтил; незаміщений або заміщений 
3,4-метилендіоксифеніл; незаміщений або замі-
щений 3,4-етилендіоксифеніл; незаміщений або 
заміщений бензотіофен-2-іл; де згадані замісники 
(один або кілька) вибрані з групи, до якої входять: 
(C1-C6)алкіл, (C2-C6)алкеніл, (C2-C6)алкініл, галої-
дзаміщений (C1-C6) алкіл, (C1-C6)алкокси-, (C2-
C6)алкенілокси-, (C2-C6)алкінілокси-, (C1-
C6)алкілтіогрупа, (C1-C6)алкілсульфініл, (C1-
C6)алкілсульфоніл, (C1-C6)алкіламіногрупа, ді-[(C1-
C6)алкіл]аміногрупа, (C1-C6)алкоксикарбоніл, N-
(C1-C6)алкілкарбамоїл, N,N-ді-[(C1-
C6)алкіл]карбамоїл, аміноокси-, N-(C1-
C6)алкіламіноокси-, N,N-ді-[(C1-C6)алкіл]аміноокси-, 
(C2-C6)алканоїл, (C2-C6)алканоїлокси-, (C2-
C6)алканоїламіно-, N-(C1-C6)алкіл-(C2-
C6)алканоїламіно-, (C3-C6)алкеноїламіно-, N-(C1-
C6)алкіл-(C3-C6)алкеноїламіно-, (C3-
C6)алкіноїламіно-, N-(C1-C6)алкіл-(C3-
C6)алкіноїламіногрупа, сульфамоїл, N-(C1-
C6)алкілсульфамоїл, N,N-ді-[(C1-C6)алкіл] сульфа-
моїл, (C1-C6)алкансульфоніламіно-, N-(C1-C6)алкіл-
(C1-C6)алкансульфоніламіногрупа, карбоксамід, 
етилен, феніл, тіофеніл, амінофеніл, фенілтіогру-
па, галоїд, ціан, піридиніл, арилалкіл, гідроксил, N-
піролідино-, N-морфоліно-, карбоксил, [5-феніл-

1,2,4-оксадіазол-3-іл]метокси-, 6-метил-піридазин-
3-ілокси-, (5-оксо-2-піролідиніл)метоксигрупа, 2-
(4,5-дигідро-1H-імідазоліл), N,N-
діалкілкарбамоїлоксигрупа, 1-гідрокси-1-
метилетил, 4-фторфеніл, 3,4-метилендіоксифеніл, 
трифторметил, трифторметоксигрупа, 
або група формули 

X
1

(CH2)nC(CH2)mQ1

R10

R16 , 
де: X1 є O, N, S, SO2, NR13, C(O) або зв’язок; Q1 є 
водень, феніл, 5-(2,2-дифтор-1,3-бензодіоксоліл), 
C(O)Q5 або піридил, коли m та n незалежно один 
від одного є 0-2, за винятком випадку коли один є 
0, то інший не може бути 0; Q1 є OR11, NR11R12, 

галоїд, N-морфоліногрупа, N-піперазино-N R13, N-
імідазоліл, N-піразоліл, N-триазоліл, N-(4-
піперидинілпіперидин), SO2R14, SOR14, NHSO2R15, 
ацетамідо-, N-фталімідо-, N-оксазолідино-, N-
імідазоліно-, N-бензоксазолідиногрупа, N-

піролідиноніл, N(N -метилбензимідазоліно)-, N,N-
ди(C1-C4)алкіламіно(C1-C4)алкокси-, N-
бензимідазоліногрупа; коли m та n незалежно 
один від одного є 0-2, але один чи інший з m або n 
не є 0; Q5 є гідроксил, метокси-, аміно-, діетиламі-
но-, диметиламіногрупа; R10 є водень, галоїд, (C1-
C6)алкіл; кожен з R11 та R12 незалежно від іншого є 
водень, (C1-C6)алкіл, (C1-C6)алкоксигрупа, арилал-
кіл, циклоалкіл, циклоалкілметил, 4-(N-
метилпіперидиніл), піридил, або R11 та R10 можуть 
спільно утворювати 4-, 5-, 6- або 7-членний цикл, 
або R11 та R12 можуть спільно утворювати  3-, 4-, 
5-, 6- або 7-членний цикл; R13 є водень, (C1-
C6)алкіл, 2-метоксифеніл; R14 є 2-піримідиніл, N-
метил-2-імідазоліл, 4-хлорфеніл, 2-піридилметил; 
R15 є (C1-C6)алкіл, N-метил-4-імідазоліл; R16 є во-
день, галоїд, арилалкіл, арил, 
або група формули  

O

CN(CH2)oC(CH2)pQ2

R21

R20
R22 , 

де: Q2 є водень, 4-імідазоліл або C(O)NR24R25, ко-
ли o та p незалежно один від одного є 0-2; Q2 є 
OR23, NR24R25 або N-морфоліногрупа, коли o та p 
незалежно один від одного є 0-2, однак один або 
інший з o або p - не 0; R20 є водень або (C1-
C6)алкіл; R21 є водень, (C1-C6)алкіл, або R21 та R20 
можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6- або 7-
членний цикл; R22 є водень, (C1-C6)алкіл, арилал-
кіл, арил, або R21 та R22 можуть спільно утворюва-
ти 3-, 4-, 5-, 6-, 7-членний цикл; R23 є водень або 
(C1-C6)алкіл; R24 є водень, (C1-C6)алкіл, або R24 та 
R25 можуть спільно утворювати 3-, 4-, 5-, 6- або 7-
членний цикл, або R24 та R20 можуть спільно утво-
рювати 6- або 7-членний цикл; R25 є водень, (C1-
C6)алкіл або ацетил, 
або група формули 
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O

CNR31

R30 , 
де: R30 є водень або (C1-C6)алкіл; R31 є водень, 
(C1-C6)алкіл, 2-піридил, піридилметил, аміногрупа 
або гідроксил, 
або група формули 

NR32R33, 
де: R32 та R33 кожен незалежно від іншого є во-
день, (C1-C6)алкіл, ацетил, алкілсульфоніл, або 
R32 та R33 можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6- або 
7-членний цикл, 
або група формули 

O

NCX2(CH2)qQ3

R35 , 
де: X2 є CH2, O або N; q є 2-3 за винятком випадку, 
коли Q3 є зв’язок, q є 0-3; Q3 є NR36R37, OR38 або 
зв’язок; R35 є водень або R35 та Q3 (коли Q3 є 
зв’язок) можуть спільно утворювати 5-членний 
цикл; кожен з R36, R37 та R38 незалежно від іншого 
є водень або (C1-C6)алкіл, 
або група формули 

O

X
3

, 
де: X3 є ціан, карбоксамід, N,N-
диметилкарбоксамід, N,N-диметилтіокарбоксамід, 
N,N-диметиламінометил, 4-метилпіперазин-1-
ілметил або карбоксилат, 
або група формули 

O

O CN(CH2)rQ6

R40 , 
де: Q6 є NR41R42; r є 2-3; R40 є водень або (C1-
C6)алкіл; R41 та R42 є водень, (C1-C6)алкіл, або R41 
та R40 можуть спільно утворювати 6- або 7-
членний цикл, 
або група формули 

O

CQ7 , 
де: Q7 є гідроксил, метоксигрупа, диметиламіног-
рупа або N-піперидиніл; 
k є 1-8; R3 є водень; та фармацевтично прийнятні 
солі такої сполуки. 
5. Сполука за п. 1, вибрана з групи, яка включає в 
себе: 
a) 6-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін,  
b) 3-піридин-4-іл-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол, 
c) 2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-p-толіл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол, 
d) 4-[3-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл]-хінолін, 

e) 2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-нафталін-1-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
f) 2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-піридин-3-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
g) 3-(4-фторнафталін-1-іл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
h) 3-(3,4-дифторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
i) 1-[2-(4-метансульфонілфеніл)-1-(6-
метилпіридин-2-іл)-етиліденаміно]-піролідин-2-он, 
j) 7-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
k) 7-бензилокси-6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
l) 6-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
m) 6-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
n) 3-нафталін-2-іл-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол, 
o) 2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-нафталін-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
p) 3-(4-фторфеніл)-2-(6-трифторметилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
q) 4-(хінолін-4-іл)-3-(5-фторпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
r) 4-(7-бромхінолін-4-іл)-3-(піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
s) (хінолін-4-іл)-3-(2,4-дифторфеніл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол, 
t) 4-(2-піразин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
u) 4-(5-метил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
v) 6-бром-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
w) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-трифторметилхінолін, 
x) 3-(3-хлор-4-фторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
y) 3-(2-хлор-4-фторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
z) 3-(4-фтор-3-трифторметил-феніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
aa) 2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-(2,4,5-
трифторфеніл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
bb) 8-фтор-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
cc) 7-бром-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
dd) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-
трифторметоксихінолін, 
ee) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-трифторметилхінолін, 
ff) 7-метокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
gg) 3-(2-хлорпіридин-4-іл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
hh) [2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-хінолін-4-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-метанол, 
ii) [3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-метанол, 
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jj) 4-[2-(6-хлорпіридин-2-іл)-5-(4-фторфеніл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
kk) 4-[2-(6-етоксипіридин-2-іл)-5-(4-фторфеніл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ll) (S)-4-[6-бензилоксиметил-2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-
хлорхінолін, 
mm) (S)-4-[6-бензилоксиметил-2-(6-хлорпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 
nn) етиловий складний ефір 4-[2-(6-метилпіридин-
2-іл)-3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-5-іл]-бензойної кислоти, 
oo) 3-(4-фторфеніл)-5,5-диметил-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
pp) (R)-6-бензилоксиметил-3-(4-фторфеніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
qq) 5-(4-хлорфеніл)-3-(4-фторфеніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
rr) 4-[2-(3-трифторметилфеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
ss) 4-[2-(4-трифторметилфеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
tt) 4-[2-(4-хлорфеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
uu) 4-[2-(3-хлорфеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
vv) 4-[2-(3-фтор-5-трифторметилфеніл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ww) 4-[2-(3-фтор-5-трифторметилфеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
xx) 4-(2-феніл-4,5,6,7-тетрагідропіразоло[1,5-
a]піридин-3-іл)-хінолін, 
yy) 4-(2-піридин-2-іл-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл)-
[1,10]фенантролін, 
zz) 4-[2-(4-фторфеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
aaa) 4-[2-(3-трифторметоксифеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
bbb) 4-[2-(2-фторфеніл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
ccc) 4-(2-хінолін-2-іл-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл)-хінолін, 
ddd) 4-[2-(4-етилпіридин-2-іл)-4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-a]піридин-3-іл]-хінолін, 
eee) 4-(2-хінолін-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
fff) 2-(3-хінолін-4-іл-4,5,6,7-тетрагідропіразоло[1,5-
a]піридин-2-іл)-[1,8]нафтиридин, 
ggg) 4-[5-(4-фторфеніл)-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
hhh) 4-(6-гідроксиметил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
iii) 4-(3-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-2-іл)-хінолін, 
jjj) 4-(4-метил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
kkk) 4-(5-бензил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
lll) 4-(5-фенетил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

mmm) 4-(5-феніл-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
nnn) 4-[2-(3-трифторметилфеніл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ooo) 4-[2-(4-трифторметилфеніл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ppp) 4-(2-феніл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
qqq) 2-хлор-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
rrr) 6,8-диметокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
sss) 4-[2-(6-бромпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ttt) 6,8-диметокси-4-[2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
uuu) 3-(4-фторфеніл)-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол, 
vvv) 3-(4-метоксифеніл)-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол, 
www) 3-(4-фторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
xxx) 3-(4-метоксифеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
yyy) 4-(2-тіофен-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)хінолін, 
zzz) 4-[2-(6-пропілпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
aaaa) 4-[2-(6-ізопропілпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін, 
bbbb) 4-[2-(6-етил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін, 
cccc) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
dddd) 4-[2-(3-фторфеніл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
eeee) 4-[2-(2-фторфеніл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ffff) 4-[2-(4-фторфеніл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін, 
gggg) 4-[2-(3-трифторметоксифеніл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
hhhh) 4-[2-(4-хлорпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
iiii) 4-[2-(4-фтор-3-трифторметилфеніл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін, 
jjjj) 4-[2-(2-фтор-3-трифторметилфеніл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
kkkk) 4-[5-(3-метоксифеніл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
llll) 4-[2-(4-фтор-3-трифторметилфеніл)-5-(3-
метоксифеніл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл]-хінолін, 
mmmm) 4-(7-хлорхінолін-4-іл)-3-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
nnnn) 4-(7-етоксихінолін-4-іл)-3-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
oooo) гідрохлорид 6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-карбонової 
кислоти, 
pppp) 6,7-дифтор-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
qqqq) 6,7-диметокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
rrrr) 3-бензо[1,3]діоксол-5-іл-2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
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ssss) 6-(4-фторфеніл)-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
tttt) 6-бензо[1,3]діоксол-5-іл-4-[2-(6-метилпіридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 
uuuu) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-тіофен-2-іл-хінолін, 
vvvv) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-фенілхінолін, 
wwww) 8-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
xxxx) 3-бензо[b]тіофен-2-іл-2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
yyyy) метиловий складний ефір 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-
карбонової кислоти, 
zzzz) метиловий складний ефір 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонової кислоти, 
aaaaa) метиловий складний ефір 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
bbbbb) метиловий складний ефір 4-[2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
ccccc) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-ілпіразоло[5,1-
c]морфолін, 
ddddd) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-ілпіразоло[5,1-
c]морфолін-4-он, 
eeeee) диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіл}-амін, 
fffff) {3-[6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
диметиламін, 
ggggg) циклопропілметилпропіл-{3-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-ілокси]-пропіл}-амін, 
hhhhh) діетил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін, 
iiiii) етилметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін, 
jjjjj) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіламін, 
kkkkk) 7-[3-(4-метилпіперазин-1-іл)-пропокси]-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
lllll) бензилметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіл}-амін, 
mmmmm) 7-(3-піперидин-1-іл-пропокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
nnnnn) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-(3-піролідин-1-іл-пропокси)-
хінолін, 
ooooo) 7-(3-азепан-1-іл-пропокси)-4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ppppp) 7-(3-імідазол-1-іл-пропокси)-4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
qqqqq) 7-(3-піразол-1-іл-пропокси)-4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

rrrrr) 1'-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
[1,4']дипіперидиніл, 
sssss) циклопропіл-(1-метил-піперидин-4-іл)-{3-[4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-амін, 
ttttt) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-(3-[1,2,3]триазол-1-іл-пропокси)-
хінолін, 
uuuuu) диметил-(3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 
vvvvv) діетил-(3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 
wwwww) циклопропілметил-(3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-ілокси}-пропіл)-пропіламін, 
xxxxx) етилметил-(3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 
yyyyy) диметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксі]-
етил}-амін, 
zzzzz) діетил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксі]-етил}-
амін, 
aaaaaa) 7-(2-піперидин-1-ілетокси)-4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
bbbbbb) етилметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілоксі]етил}-амін, 
cccccc) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-(2-піролідин-1-ілетокси)-хінолін, 
dddddd) 7-[2-(4-метилпіперазин-1-іл)-етокси]-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
eeeeee) диметил-{3-[1-окси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 
ffffff) 7-метилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
gggggg) 7-етилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
hhhhhh) 6-метилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
iiiiii) 7-бензилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
jjjjjj) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілсульфаніл]-пропан-1-ол, 
kkkkkk) диметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілсульфаніл]-етил}-амін, 
llllll) диметил [6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-іл-метил]амін, 
mmmmmm) 7-(2-пропоксіетокси)-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
nnnnnn) N,N-диметил-N'-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-піридин-2-іл]-
етан-1,2-діамін, 
oooooo) N,N-диметил-N'-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-піридин-2-іл]-
пропан-1,3-діамін, 
pppppp) 3-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
оксазолідин-2-он, 
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qqqqqq) 1-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
імідазолідин-2-он, 
rrrrrr) 3-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
3H-бензооксазол-2-он, 
ssssss) диметил-(2-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-піридин-2-
ілсульфаніл}-етиламін, 
tttttt) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-2піролідин-1-іл-хінолін, 
uuuuuu) 2-фенілсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
vvvvvv) 2-морфолін-4-іл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
wwwwww) 2-етилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
xxxxxx) феніл-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-2-іл]-амін, 
yyyyyy) 2-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
zzzzzz) 2-етокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
aaaaaaa) 4-[2-(6-фенілсульфанілпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
bbbbbbb) феніл-[6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-іл]-амін, 
ccccccc) 4-{2-[6-(4-метоксифеніл)-піридин-2-іл]-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл}-хінолін, 
ddddddd) 4-[2-(6-фенілпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
eeeeeee) 4-[2-(6-морфолін-4-іл-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
fffffff) 4-[2-(6-піролідин-1-іл-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ggggggg) 4-[2-(6-метоксипіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
hhhhhhh) 2-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
ізоіндол-1,3-діон, 
iiiiiii) 7-(3-фторпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
jjjjjjj) 7-(3-фторпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
kkkkkkk) 7-(3-хлорпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
lllllll) 7-(3-хлорпропокси)-6-метокси-4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
mmmmmmm) 7-(3-хлорпропокси)-4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін, 
nnnnnnn) (1-{3-[7-(2-хлоретокси)-хінолін-4-іл]-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-2-іл}-пропеніл)-
метиленамін, 
ooooooo) N,N-діетил-2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілоксі]-ацетамід, 
ppppppp) 7-[2-((2R)-1-метилпіролідин-2-іл)-етокси]-
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
qqqqqqq) диметил-{4-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-піридин-2-ілокси]-
бутил}-амін, 
rrrrrrr) 1-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-піридин-2-ілокси]-
пропіл}-піролідин-2-он, 

sssssss) 7-(1-метилпіперидин-3-ілметокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
ttttttt) 7-(3-N,N-диметиламіно-2-метилпропілокси)-
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
uuuuuuu) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-пропоксихінолін, 
vvvvvvv) 4-[6-бензилоксиметил-2-(6-метилпіридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 
wwwwwww) метиловий складний ефір {4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-ілоксі}-оцтової кислоти, 
xxxxxxx) 7-ізопропокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
yyyyyyy) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-(3-морфолін-4-
ілпропокси)-хінолін, 
zzzzzzz) 4-(6-бензилоксиметил-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-6-іл)-хінолін, 
aaaaaaaa) 7-бензилокси-2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-
ілпіразоло[1,5-a]піперидин, 
bbbbbbbb) 2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксі]-
ацетамід, 
cccccccc) 7-(5-феніл-[1,2,4]оксадіазол-3-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
dddddddd) 7-(2,2-дифторбензо[1,3]діоксол-5-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
eeeeeeee) 7-[2-((2S)-1-метилпіролідин-2-іл)-
етокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ffffffff) 5-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксиметил]-
піролідин-2-он, 
gggggggg) 4-(6-феноксиметил-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
hhhhhhhh) 4-(6-метилен-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
iiiiiiii) 3-(4-фторфеніл)-6-метилен-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
jjjjjjjj) гідрохлорид 7-(1-метилпіперидин-2-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хіноліну, 
kkkkkkkk) гідрохлорид 7-[2-(1-метилпіролідин-2-іл)-
етокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хіноліну, 
llllllll) 1-оксид 4-[2-(6-метил-1-оксипіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хіноліну, 
mmmmmmmm) 1-оксид 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хіноліну, 
nnnnnnnn) 4-[2-(6-метил-1-оксипіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
oooooooo) 1-оксид 7-(3-хлорпропокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хіноліну, 
pppppppp) 7-метансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
qqqqqqqq) 3-(4-фторфеніл)-2-(6-метил-1-
оксипіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
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rrrrrrrr) 4-(хінолін-N-1-оксид-4-іл)-3-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
ssssssss) 6-метансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
tttttttt) 7-етансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
uuuuuuuu) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[3-(піримідин-2-
сульфоніл)-пропокси]-хінолін, 
vvvvvvvv) 7-[3-(1-метил-1H-імідазол-2-сульфоніл)-
пропокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
wwwwwwww) 7-[3-(4-хлорбензолсульфоніл)-
пропокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
xxxxxxxx) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[3-(піридин-2-
ілметансульфоніл)-пропокси]-хінолін, 
yyyyyyyy) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[3-(піридин-2-
ілметансульфініл)-пропокси]-хінолін, 
zzzzzzzz) 4-(хінолін-1-N-оксид-4-ил)-3-(6-
метилпіридин-2-іл-1-N-оксид)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол, 
aaaaaaaaa) метиловий складний ефір 3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилової кислоти, 
bbbbbbbbb) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін-7-іл}-1-
піперидин-1-ілпропенон, 
ccccccccc) метиловий складний ефір 3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-акрилової кислоти, 
ddddddddd) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-вінілхінолін, 
eeeeeeeee) 4-[2-(6-бензилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
fffffffff) 7-бензил-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ggggggggg) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонова 
кислота, 
hhhhhhhhh) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонова 
кислота, 
iiiiiiiii) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилова 
кислота, 
jjjjjjjjj) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонова 
кислота, 
kkkkkkkkk) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-хінолін-4-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-5-іл]-
бензойна кислота, 
lllllllll) циклопентиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
mmmmmmmmm) (2-морфолін-4-ілетил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
nnnnnnnnn) [2-(1H-імідазол-4-іл)-етил]-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

ooooooooo) (2-метиламіноетил)-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти, 
ppppppppp) (3-метиламінопропіл)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
qqqqqqqqq) (2-диметиламіноетил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
rrrrrrrrr) (4-метилпіперазин-1-іл)-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
іл]-метанон, 
sssssssss) циклобутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
ttttttttt) циклопропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
uuuuuuuuu) (1-етилпропіл)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
vvvvvvvvv) етиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
wwwwwwwww) ізобутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
xxxxxxxxx) трет-бутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
yyyyyyyyy) ізопропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
zzzzzzzzz) пропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
aaaaaaaaaa) (2-метилбутил)-амід 4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-карбонової кислоти, 
bbbbbbbbbb) ((2S)-2-метилбутил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
cccccccccc) (2S)-вторбутиламід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
dddddddddd) (2R)-вторбутиламід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
eeeeeeeeee) ((1R)-1,2-диметилпропіл)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
ffffffffff) (піридин-4-ілметил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
gggggggggg) (піридин-3-ілметил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
hhhhhhhhhh) (піридин-2-ілметил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
iiiiiiiiii) амід 6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-карбонової 
кислоти, 
jjjjjjjjjj) 1-(4-метилпіперазин-1-іл)-2-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-ілоксі]-етанон, 
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kkkkkkkkkk) N-(2-диметиламіноетил)-2-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілоксі]-ацетамід, 
llllllllll) N-(2-диметиламіноетил)-N-метил-2-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілоксі]-ацетамід, 
mmmmmmmmmm) N,N-диметил-3-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-ілокси]-бензамід, 
nnnnnnnnnn) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової ки-
слоти, 
oooooooooo) (2-диметиламіноетил)-метиламід 4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
H]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
pppppppppp) (3-диметиламінопропіл)-метиламід 4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
H]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
qqqqqqqqqq) диметиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-H]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
rrrrrrrrrr) метиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-H]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
ssssssssss) піридин-2-іламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
tttttttttt) N-(2,2-диметиламіноетил)-N-метил-3-{4-[2-
(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонамід, 
uuuuuuuuuu) (2-диметиламіноетил)-амід 2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонової кислоти, 
vvvvvvvvvv) (3-диметиламінопропіл)-амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонової кислоти, 
wwwwwwwwww) (2-морфолін-4-ілетил)-амід 4-[2-
(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонової кислоти, 
xxxxxxxxxx) N,N-диметиламіноетиламід 1-[2-
(хінолін-4-іл)-1-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
yyyyyyyyyy) (2-піперидин-1-ілетил)амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]хінолін-7-карбонової кислоти, 
zzzzzzzzzz) N-(2-диметиламіноетил)-3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонамід, 
aaaaaaaaaaa) (3-диметиламінопропіл)-амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
bbbbbbbbbbb) (3-піролідин-1-ілпропіл)-амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
ccccccccccc) (3-морфолін-4-ілпропіл)-амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
ddddddddddd) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-
пропіонамід, 
eeeeeeeeeee) (2-диметиламіноетил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-6-карбонової кислоти, 

fffffffffff) (2-морфолін-4-ілетил)-амід 4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
6-карбонової кислоти, 
ggggggggggg) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-карбонова кис-
лота, 
hhhhhhhhhhh) гідразид 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-
карбонової кислоти, 
iiiiiiiiiii) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-карбонової ки-
слоти, 
jjjjjjjjjjj) (3-метиламінопропіл)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-
карбонової кислоти, 
kkkkkkkkkkk) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-карбонової ки-
слоти, 
lllllllllll) (2-гідроксиетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-
карбонової кислоти, 
mmmmmmmmmmm) гідразид 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
nnnnnnnnnnn) гідроксіамід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
ooooooooooo) (2-аміноетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
ppppppppppp) (2-гідроксіетил)-амід 4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-карбонової кислоти, 
qqqqqqqqqqq) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 
rrrrrrrrrrr) метиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 
sssssssssss) диметиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 
ttttttttttt) (3-диметиламінопропіл)-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-сульфонової кислоти, 
uuuuuuuuuuu) діетиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 
vvvvvvvvvvv) (2-піперидин-1-ілетил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-сульфонової кислоти, 
wwwwwwwwwww) (2-гідроксіетил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-сульфонової кислоти, 
xxxxxxxxxxx) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іламін, 
yyyyyyyyyyy) 2-диметиламіно-N-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
іл]-ацетамід, 
zzzzzzzzzzz) 3-диметиламіно-N-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
іл]пропіонамід, 
aaaaaaaaaaaa) N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
метансульфонамід, 
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bbbbbbbbbbbb) N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-ацетамід, 
cccccccccccc) (2-ацетиламіноетил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
dddddddddddd) N-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіл}-метансульфонамід, 
eeeeeeeeeeee) {3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амід 1-метил-1H-імідазол-4-сульфонової кислоти, 
ffffffffffff) 1-(2-диметиламіноетил)-3-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-іл]-сечовина, 
gggggggggggg) 1-(3-диметиламінопропіл)-3-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-іл]-сечовина, 
hhhhhhhhhhhh) 1-(2-гідроксіетил)-3-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-іл]-сечовина, 
iiiiiiiiiiii) метиловий складний ефір [4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-іл]-карбамінової кислоти, 
jjjjjjjjjjjj) 2-гідроксіетиловий складний ефір [4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти, 
kkkkkkkkkkkk) 2-метоксіетиловий складний ефір [4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти, 
llllllllllll) 1,3-біс-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-сечовина, 
mmmmmmmmmmmm) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
іловий складний ефір диметилкарбамінової кисло-
ти, 
nnnnnnnnnnnn) 7-бром-2-ізопропіл-4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
oooooooooooo) 2-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-
пропан-2-ол, 
pppppppppppp) 7-(3-хлорпропілсульфаніл)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
qqqqqqqqqqqq) 7-бром-4-(4-хлор-2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
rrrrrrrrrrrr) 8-хлор-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
ssssssssssss) 8-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
tttttttttttt) 3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-4-ол, 
uuuuuuuuuuuu) 7-бром-4-(4-метокси-2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
vvvvvvvvvvvv) [3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-4-іл]-
метиламін, 
wwwwwwwwwwww) 3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-
піридин-2-іл-5,6-дигідропіроло[1,2-b]піразол-4-он, 
xxxxxxxxxxxx) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
бензамід, 
yyyyyyyyyyyy) N,N-диметил-3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-тіобензамід, 

zzzzzzzzzzzz) диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-бензил}-амін, 
aaaaaaaaaaaaa) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-1H-хінолін-2-
он, 
bbbbbbbbbbbbb) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
ccccccccccccc) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-ол, 
ddddddddddddd) 6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
eeeeeeeeeeeee) метиловий складний ефір 3-{4-[2-
(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонової кислоти, 
fffffffffffff) 4-(6-метил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ggggggggggggg) метиловий складний ефір 3-{4-[2-
(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-пропіонової кислоти, 
hhhhhhhhhhhhh) 7-аміно-4-[2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 
iiiiiiiiiiiii) N,N-диметил-3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
іл}-пропіонамід, 
jjjjjjjjjjjjj) N-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
ацетамід, 
kkkkkkkkkkkkk) N-ацетил-N-{4-[2-(6-метилпіридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-іл}-ацетамід, 
lllllllllllll) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-ілпіразоло[1,5-
a]піперидин-7-ол, 
mmmmmmmmmmmmm) 7-ацетокси-2-піридин-2-іл-
3-хінолін-4-ілпіразоло[1,5-a]піперидин, 
nnnnnnnnnnnnn) метил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 
ooooooooooooo) 7-(піперидин-4-ілокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
ppppppppppppp) (2-аміно-1,1-диметилетил)-амід 4-
[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
qqqqqqqqqqqqq) {6-[3-(4-фторфеніл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-2-іл]-піридин-2-іл}-
метанол, 
rrrrrrrrrrrrr) [6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-іл]-метанол, 
sssssssssssss) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-фенол, 
ttttttttttttt) 7-(1-метилпіролідин-3-ілметокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
uuuuuuuuuuuuu) 7-(1-метилпіперидин-4-ілметокси)-
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
vvvvvvvvvvvvv) (2-диметиламіно-1,1-диметилетил)-
амід 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 
wwwwwwwwwwwww) (S)-[3-(4-фторфеніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-метанол, 
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xxxxxxxxxxxxx) (R)-[3-(4-фторфеніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-метанол, 
yyyyyyyyyyyyy) (S)-[3-(4-фторфеніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-ацетонітрил, 
zzzzzzzzzzzzz) (R)-[3-(4-фторфеніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-ацетонітрил, 
aaaaaaaaaaaaaa) 4-(3-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-хінолін, 
bbbbbbbbbbbbbb) 4-(6-піридин-2-іл-2,3-
дигідропіразоло[5,1-b]оксазол-7-іл)-хінолін, 
cccccccccccccc) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-оксазолідин-
2-он, 
dddddddddddddd) 1-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
імідазолідин-2-он, 
eeeeeeeeeeeeee) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(піридин-4-ілметокси)-
хінолін, 
ffffffffffffff) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(3-піридин-3-
ілпропокси)-хінолін, 
gggggggggggggg) 7-(4,5-дигідро-1H-імідазол-2-іл)-
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
hhhhhhhhhhhhhh) 4-[5-(4-фторфеніл)-2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін (енантіомер A), 
iiiiiiiiiiiiii) 4-[5-(4-фторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін 
(енантіомер B), 
jjjjjjjjjjjjjj) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-ілпіразоло[5,1-
c]морфолін, 
kkkkkkkkkkkkkk) 4-[2-(6-вінілпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
llllllllllllll) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-акрилова 
кислота, 
mmmmmmmmmmmmmm) 7-(6-метилпіридазин-3-
ілокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
nnnnnnnnnnnnnn) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[4-(4-піримідин-2-
ілпіперазин-1-іл)-бутокси]-хінолін, 
oooooooooooooo) 7-{3-[4-(2-метоксифеніл)-
піперазин-1-іл]-пропокси}-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
pppppppppppppp) піридин-2-іл-{3-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 
qqqqqqqqqqqqqq) (2-диметиламіно-1-метилетил)-
амід 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 
rrrrrrrrrrrrrr) амід 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
ssssssssssssss) (3-диметиламінопропіл)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
tttttttttttttt) (2-диметиламіноетил)-метиламід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 

uuuuuuuuuuuuuu) N,N-диметил-3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акриламід, 
vvvvvvvvvvvvvv) 1-оксид 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
wwwwwwwwwwwwww) 7-бензилокси-4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін, 
xxxxxxxxxxxxxx) 4-[2-(6-хлор-6-дигідро-4H-
піролопіридин-2-іл)-5-[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
yyyyyyyyyyyyyy) метиловий складний ефір 6-(3-
хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-2-
іл)піридин-2-карбонової кислоти, 
zzzzzzzzzzzzzz) 4-(7-хлорхінолін-4-іл)-3-(піридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
aaaaaaaaaaaaaaa) 4-(2-фуран-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
bbbbbbbbbbbbbbb) метиловий складний ефір 3-{4-
[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-акрилової кислоти, 
ccccccccccccccc) 4-[2-(2-метилтіазол-4-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
ddddddddddddddd) 3-(4-фторфеніл)-2-(2-
метилтіазол-4-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
eeeeeeeeeeeeeee) 4-[2-(2-метил-2H-піразол-3-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
fffffffffffffff) 4-(2-тіазол-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ggggggggggggggg) 4-[2-(1-метил-1H-імідазол-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
hhhhhhhhhhhhhhh) 6,7-дихлор-4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін, 
iiiiiiiiiiiiiii) (S)-6-бензилоксиметил-3-(4-фторфеніл)-2-
(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол, 
jjjjjjjjjjjjjjj) N,N-диметил-3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
іл}-акриламід, 
та фармацевтично прийнятні солі, складні ефіри 
та проліки цієї сполуки. 
6. Сполука за п. 2, вибрана з групи, яка включає в 
себе: 
a) 7-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
b) 7-бензилокси-6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
c) 7-бром-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
d) 7-метокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
e) [3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-метанол, 
f) 4-(7-бромхінолін-4-іл)-3-(піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
g) 4-(7-хлорхінолін-4-іл)-3-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол, 
h) 6,7-дифтор-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
i) 6,7-диметокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
j) метиловий складний ефір 4-[2-(6-метилпіридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-карбонової кислоти, 
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k) диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін, 
l) {3-[6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
диметиламін, 
m) циклопропілметилпропіл-{3-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 
n) діетил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін, 
o) етилметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін, 
p) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіламін, 
q) 7-[3-(4-метилпіперазин-1-іл)-пропокси]-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
r) бензилметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіл}-амін, 
s) 7-(3-піперидин-1-ілпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
t) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-(3-піролідин-1-ілпропокси)-хінолін, 
u) 7-(3-азепан-1-ілпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
v) 7-(3-імідазол-1-ілпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
w) 7-(3-піразол-1-ілпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
x) 1'-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
[1,4']дипіперидиніл, 
y) циклопропіл-(1-метилпіперидин-4-іл)-{3-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-амін, 
z) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-(3-[1,2,3]триазол-1-ілпропокси)-
хінолін, 
aa) диметил-(3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 
bb) діетил-(3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 
cc) циклопропілметил-(3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-ілокси}-пропіл)-пропіламін, 
dd) етилметил-(3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 
ee) диметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксі]-етил}-
амін, 
ff) діетил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксі]-етил}-
амін, 
gg) 7-(2-піперидин-1-іл-етокси)-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
hh) етилметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксі]етил}-
амін, 

ii) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-(2-піролідин-1-ілетокси)-хінолін, 
jj) 7-[2-(4-метилпіперазин-1-іл)-етокси]-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
kk) диметил-{3-[1-окси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 
ll) 7-метилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
mm) 7-етилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
nn) 7-бензилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
oo) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілсульфаніл]-пропан-1-ол, 
pp) диметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілсульфаніл]-
етил}-амін, 
qq) 7-(2-пропоксіетокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
rr) 3-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
оксазолідин-2-он, 
ss) 1-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
імідазолідин-2-он, 
tt) 3-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-3H-
бензооксазол-2-он, 
uu) 2-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
ізоіндол-1,3-діон, 
vv) 7-(3-фторпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ww) 7-(3-хлорпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
xx) 7-(3-хлорпропокси)-6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
yy) 7-(3-хлорпропокси)-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
zz) (1-{3-[7-(2-хлоретокси)-хінолін-4-іл]-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-2-іл}-пропеніл)-
метиленамін, 
aaa) N,N-діетил-2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
ацетамід, 
bbb) 7-[2-((2R)-1-метилпіролідин-2-іл)-етокси]-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
ccc) 7-(1-метилпіперидин-3-ілметокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
ddd) 7-(3-N,N-диметиламіно-2-метилпропілокси)-4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін, 
eee) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-пропокси-хінолін, 
fff) метиловий складний ефір {4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-ілокси}-оцтової кислоти, 
ggg) 7-ізопропокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
hhh) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-(3-морфолін-4-іл-
пропокси)-хінолін, 
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iii) 7-бензилокси-2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-
ілпіразоло[1,5-a]піперидин, 
jjj) 2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-ацетамід, 
kkk) 7-(5-феніл-[1,2,4]оксадіазол-3-ілметокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
lll) 7-(2,2-дифторбензо[1,3]діоксол-5-ілметокси)-4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін, 
mmm) 7-[2-((2S)-1-метилпіролідин-2-іл)-етокси]-4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін, 
nnn) 5-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксиметил]-піролідин-2-
он, 
ooo) гідрохлорид 7-(1-метилпіперидин-2-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ppp) гідрохлорид 7-[2-(1-метилпіролідин-2-іл)-
етокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
qqq) 1-оксид 7-(3-хлорпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
rrr) 7-метансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
sss) 7-етансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ttt) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-[3-(піримідин-2-сульфоніл)-
пропокси]-хінолін, 
uuu) 7-[3-(1-метил-1H-імідазол-2-сульфоніл)-
пропокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
vvv) 7-[3-(4-хлорбензолсульфоніл)-пропокси]-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
www) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-[3-(піридин-2-ілметансульфоніл)-
пропокси]-хінолін, 
xxx) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-7-[3-(піридин-2-ілметансульфініл)-
пропокси]-хінолін, 
yyy) метиловий складний ефір 3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилової кислоти, 
zzz) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-вінілхінолін, 
aaaa) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін-7-іл}-1-піперидин-
1-ілпропенон, 
bbbb) 7-бензил-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
cccc) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонова кис-
лота, 
dddd) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилова 
кислота, 
eeee) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонова 
кислота, 
ffff) циклопентиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 

gggg) (2-морфолін-4-ілетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
hhhh) [2-(1H-імідазол-4-іл)-етил]-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти, 
iiii) (2-метиламіноетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
jjjj) (3-метиламінопропіл)-амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
kkkk) (2-диметиламіноетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
llll) (4-метилпіперазин-1-іл)-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
метанон, 
mmmm) циклобутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
nnnn) циклопропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
oooo) (1-етилпропіл)-амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
pppp) етиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової ки-
слоти, 
qqqq) ізобутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
rrrr) третбутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
ssss) ізопропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
tttt) пропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової ки-
слоти, 
uuuu) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти (2-
метилбутил)-амід, 
vvvv) ((2S)-2-метилбутил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
wwww) (2S)-вторбутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
xxxx) (2R)-вторбутиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
yyyy) ((1R)-1,2-диметилпропіл)-амід 4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-карбонової кислоти, 
zzzz) (піридин-4-ілметил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
aaaaa) (піридин-3-ілметил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
bbbbb) (піридин-2-ілметил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
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ccccc) 1-(4-метилпіперазин-1-іл)-2-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-ілоксі]-етанон, 
ddddd) N-(2-диметиламіноетил)-2-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-ілоксі]-ацетамід, 
eeeee) N-(2-диметиламіноетил)-N-метил-2-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілоксі]-ацетамід, 
fffff) N,N-диметил-3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
бензамід, 
ggggg) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової ки-
слоти, 
hhhhh) (2-диметиламіноетил)-метиламід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-H]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
iiiii) (3-диметиламінопропіл)-метиламід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-H]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
jjjjj) диметиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-H]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
kkkkk) метиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-H]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
lllll) піридин-2-іламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
mmmmm) N,N-диметиламіноетиламід 1-[2-(хінолін-
4-іл)-1-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 
nnnnn) (2-піперидин-1-ілетил)амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]хінолін-7-карбонової кислоти, 
ooooo) N-(2-диметиламіноетил)-3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонамід, 
ppppp) (3-диметиламінопропіл)-амід4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
qqqqq) (3-піролідин-1-ілпропіл)-амід4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
rrrrr) (3-морфолін-4-ілпропіл)-амід4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
sssss) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонамід, 
ttttt) N-(2,2-диметиламіноетил)-N-метил-3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонамід, 
uuuuu) гідразид 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової ки-
слоти, 
vvvvv) гідроксіамід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 
wwwww) (2-аміноетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
xxxxx) (2-гідроксіетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

yyyyy) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-сульфонової 
кислоти, 
zzzzz) метиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-сульфонової 
кислоти, 
aaaaaa) диметиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 
bbbbbb) (3-диметиламінопропіл)-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-сульфонової кислоти, 
cccccc) діетиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 
dddddd) (2-піперидин-1-ілетил)-амід 4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-сульфонової кислоти, 
eeeeee) (2-гідроксіетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 
ffffff) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іламін, 
gggggg) 2-диметиламіно-N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
ацетамід, 
hhhhhh) 3-диметиламіно-N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
іл]пропіонамід, 
iiiiii) N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-метансульфонамід, 
jjjjjj) N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-ацетамід, 
kkkkkk) (2-ацетиламіноетил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
llllll) N-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
метансульфонамід, 
mmmmmm) 1-метил-1H-імідазол-4-сульфонової 
кислоти {3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амід, 
nnnnnn) 1-(2-диметиламіноетил)-3-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-іл]-сечовина, 
oooooo) 1-(3-диметиламінопропіл)-3-[4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-іл]-сечовина, 
pppppp) 1-(2-гідроксіетил)-3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
сечовина, 
qqqqqq) метиловий складний ефір [4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-іл]-карбамінової кислоти, 
rrrrrr) 2-гідроксіетиловий складний ефір [4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти, 
ssssss) 2-метоксіетиловий складний ефір [4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти, 
tttttt) 1,3-біс-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-сечовина, 
uuuuuu) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іловий склад-
ний ефір диметилкарбамінової кислоти, 
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vvvvvv) 7-бром-2-ізопропіл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
wwwwww) 7-(3-хлорпропілсульфаніл)-4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін, 
xxxxxx) 7-бром-4-(4-хлор-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
yyyyyy) 8-хлор-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
zzzzzz) 8-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
aaaaaaa) 3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-4-ол, 
bbbbbbb) 7-бром-4-(4-метокси-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ccccccc) [3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-4-іл]-метиламін, 
ddddddd) 3-(7-бромхінолін-4-іл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідропіроло[1,2-b]піразол-4-он, 
eeeeeee) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
бензамід, 
fffffff) N,N-диметил-3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
тіобензамід, 
ggggggg) диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
бензил}-амін, 
hhhhhhh) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
iiiiiii) 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-ол, 
jjjjjjj) 6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 
kkkkkkk) метиловий складний ефір 3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонової кислоти, 
lllllll) 7-аміно-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
mmmmmmm) N,N-диметил-3-{4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонамід, 
nnnnnnn) N-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
ацетамід, 
ooooooo) N-ацетил-N-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
іл}-ацетамід, 
ppppppp) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-ілпіразоло[1,5-
a]піперидин-7-ол, 
qqqqqqq) 7-ацетокси-2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-
ілпіразоло[1,5-a]піперидин, 
rrrrrrr) метил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін, 
sssssss) 7-(піперидин-4-ілокси)-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ttttttt) (2-аміно-1,1-диметилетил)-амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
uuuuuuu) 7-(1-метилпіролідин-3-ілметокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 
vvvvvvv) 7-(1-метилпіперидин-4-ілметокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

wwwwwww) (2-диметиламіно-1,1-диметилетил)-
амід 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 
xxxxxxx) 4-(6-піридин-2-іл-2,3-дигідропіразоло[5,1-
b]оксазол-7-іл)-хінолін, 
yyyyyyy) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-оксазолідин-
2-он, 
zzzzzzz) 1-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
імідазолідин-2-он, 
aaaaaaaa) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(піридин-4-ілметокси)-
хінолін, 
bbbbbbbb) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(3-піридин-3-іл-
пропокси)-хінолін, 
cccccccc) 7-(4,5-дигідро-1H-імідазол-2-іл)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін. 
dddddddd) (2-диметиламіно-1-метилетил)-амід 4-
[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
eeeeeeee) амід 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
карбонової кислоти, 
ffffffff) (3-диметиламінопропіл)-амід 4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-карбонової кислоти, 
gggggggg) (2-диметиламіноетил)-метиламід 4-[2-
(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 
hhhhhhhh) N,N-диметил-3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-іл}-акриламід, 
iiiiiiii) 7-бензилокси-4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
jjjjjjjj)  N,N-диметил-3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4H-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
іл}-акриламід, 
та фармацевтично прийнятні солі, складні ефіри 
та проліки цієї сполуки. 
7. Фармацевтична композиція, яка містить сполуку 
за будь-яким із пп. 1-6 або її фармацевтично при-
йнятну сіль, складний ефір чи проліки разом із 
фармацевтично прийнятним розріджувачем або 
носієм. 
8. Сполука за будь-яким із пп. 1-6 або її фармаце-
втично прийнятна сіль, складний ефір чи проліки 
для лікування людини або тварини. 
9. Застосування сполуки за будь-яким із пп. 1-6 
або її фармацевтично прийнятної солі, складного 
ефіру чи проліків при виготовленні лікарського 
засобу для лікування раку, фіброзу, рестенозу, 
загоєння ран, ВІЛ-інфекції, хвороби Альцгеймера 
та/або атеросклерозу. 
10. Спосіб лікування раку, який включає введення 
в організм пацієнта, що потребує такого лікування, 
терапевтично ефективної кількості сполуки за 
будь-яким із пп. 1-6 або її фармацевтично прийня-
тної солі, складного ефіру чи проліків. 
11. Застосування сполуки за будь-яким з пп. 1-6 
або її фармацевтично прийнятної солі, складного 
ефіру чи проліків в комбінації з будь-яким іншим 
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протираковим агентом при виготовленні лікарсько-
го засобу для лікування раку. 
12. Спосіб лікування раку, який включає введення 
в організм пацієнта, що потребує такого лікування, 
терапевтично ефективної кількості сполуки за 
будь-яким із пп. 1-6 або її фармацевтично прийня-

тної солі, складного ефіру чи проліків у комбінації з 
будь-яким іншим протираковим агентом. 
13. Сполука, яка являє собою: 
3-бром-2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4H-
піроло[1,2-b]-піразол. 

 
 

 
 

Цей винахід стосується нових похідних піразо-
лу та їх застосування як фармацевтичних агентів, 
зокрема, їх застосування як інгібіторів передачі 
сигналу TGF-бета. 

Поліпептиди трансформуючого бета-фактора 
росту ("TGF-β") впливають на ріст, диференціацію 
та вираження генів у численних типах клітин. Пе-
рший з ідентифікованих поліпептидів цього сімей-
ства, TGF-β1, містить дві ідентичні субодиниці, 
кожна з яких складається з 112 ковалентно зв'яза-
них амінокислот. TGF-β1 є протеїном дуже високо-
го ступеня збереження, і його склад у людини та в 
миші відрізняється лише на одну амінокислоту. У 
ссавців виражені ще два інших члена генного сі-
мейства TGF-β. TGF-β2 є на 71% гомологічним з 
TGF-β1[де Мартін та інші - de Martin et al. (1987) 
EMBO J. 6:3673-3677], в той час як TGF-β3 є гомо-
логічним з TGF-β1 на 80% [Дерінк та інші - Derynck 
et al. (1988) EMBO J. 7:3737-3743]. Структурні ха-
рактеристики TGF-β1, визначені методом ядерно-
магнітного резонансу [Арчер та інші -Archer et al. 
(1993) Biochemistry 32:1164-1171], узгоджуються з 
кристалічною будовою TGF-β2 [Даопін та інші - 
Daopin et al. (1992) Science 257:369-374; Шлунег-
гер та Груттер - Schlunegger and Grutter (1992) 
Nature 358:430-434]. 

Існують щонайменше три різних позаклітинних 
рецептора TGF-β типів І, II та III, які беруть участь 
у біологічних функціях TGF-β1, -β2 та -β3 [оглядові 
відомості дивись Дерінк - Derynck (1994) TIBS 
19:548-553 та Массаг -Massague (1990) Ann. Rev. 
Cell Biol. 6:597-641]. Рецептори І та II типів є тран-
смембранними серин/треонін-кіназами, які в при-
сутності TGF-β утворюють гетеромерний сигналь-
ний комплекс [Врана та інші - Wrana et al. (1992) 
Cell 71:1003-1014]. 

З'ясовано механізм активації згаданого гете-
ромерного сигнального комплексу на поверхні клі-
тин [Врана та інші - Wrana et al. (1994) Nature 
370:341-347]. Спочатку TGF-β зв'язує рецептор 
типу II, який є конститутивно активною трансмемб-
ранною серин/треонін-кіназою. Потім до комплексу 
залучається рецептор типу І, фосфорилюється в 
області GS та активується щодо наступних у пос-
лідовності сигнальних компонентів (наприклад, 
протеїнів Smad) для ініціювання внутрішньоклітин-
ного сигнального каскаду. Показано, що конститу-
тивно активний рецептор типу І (мутант T204D) 
ефективно передає реакції TGF-β, тим самим 
оминаючи необхідність у TGF-β та рецепторі типу 
II [Візер та інші - Wieser et al. (1995) EMBO J. 
14:2199-2208]. Сигнальних функцій рецептора ти-
пу III не виявлено; однак він підвищує спорідне-
ність TGF-β2 до рецептора типу II, забезпечуючи 
його практично однакову ефективність щодо TGF-

β1 та TGF-β3 [Лопес-Касільяс та інші -Lopez-
Casillas et al., (1993) Cell 73:1435-1444]. 

У клітинах ендотелію судин рецептор типу III 
відсутній. Натомість в ендотеліальних клітинах 
виражений структурно аналогічний протеїн, що 
зветься ендогліном [Хейфец та інші - Cheifetz et 
al., (1992) J. Biol. Chem. 267:19027-19030], який 
зв'язує тільки TGF-β1 та TGF-β3 з високою спорід-
неністю. Таким чином, відносна ефективність різ-
новидів TGF-β відображає типи рецепторів, вира-
жених у різних системах клітин та органів. Окрім 
регулювання компонентів багатофакторного шля-
ху передачі сигналу, розподіл синтезу поліпептидів 
TGF-β впливає також на фізіологічні функції. Роз-
поділ TGF-β2 та TGF-β3 більш обмежений [Дерінк 
та інші - Derynck et al. (1988) EMBO J. 7:3737-
3743], ніж розподіл TGF-β1, наприклад, присут-
ність TGF-β3 обмежена тканинами мезенхімного 
походження, в той час як TGF-β1 присутній у тка-
нинах як мезенхімного, так і епітеліального похо-
дження. 

TGF-β1 є багатофункційним цитокіном, який 
має вирішальне значення для відновлення тканин. 
Високі концентрації TGF-β1 постачаються до місця 
пошкодження гранулами тромбоцитів [Ассоіян та 
Спорн - Assoian and Sporn (1986) J. Cell Biol. 
102:1217-1223]. TGF-β1 ініціює низку явищ, що 
сприяють загоєнню, в тому числі хемотаксис клі-
тин, таких як лейкоцити, моноцити та фібробласти, 
та регулювання факторів росту та цитокінів, які 
беруть участь в ангіогенезі, поділі клітин, пов'яза-
ному з відновленням тканин, та запальних реакці-
ях. TGF-β1 стимулює також синтез компонентів 
позаклітинної матриці [Роберте та інші - Roberts et 
al. (1986) Proc. Natl. Acad. Sci. USA 83:4167-4171; 
Спорн та інші - Sporn et al. (1983) Science 
219:1329-1330; Maccar – Massague (1987) Cell 
49:437-438]. TGF-β1 регулює також свій власний 
синтез, що має найважливіше значення для з'ясу-
вання патофізіології TGF-β1 (Кім та інші - Kim et al. 
(1989) J. Biol. Chem. 264:7041-7045]. 

Короткий опис винаходу Цей винахід стосуєть-
ся сполук структури: 

 
Формула (І) 
де 

 
є чотирьох-, п'яти- або шестичленний насиче-

ний цикл і X є С, О або S; 
R1 є незаміщений або заміщений феніл; неза-
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міщений або заміщений піридин; незаміщений або 
заміщений піридин-N-оксид; незаміщений або за-
міщений хінолін; незаміщений або заміщений хі-
нолін-N-оксид; незаміщений або заміщений наф-
тиридин; незаміщений або заміщений піразин; 
фурил; незаміщений або заміщений тіазоліл; не-
заміщений або заміщений імідазоліл; незаміщений 
або заміщений піразоліл чи незаміщений або за-
міщений тіофеніл; де згадані замісники (один або 
кілька) вибрані з групи, до якої входять: (С1-
С6)алкіл, (С2-С6)алкеніл, (С2-С6)алкініл, (С1-
С6)алкокси-, (С2-С6)алкенілокси-, (С2-
С6)алкінілокси-, (С1-С6)алкілтіогрупа, (С1-
С6)алкілсульфініл, (С1-С6)алкілсульфоніл, (С1-
С6)алкіламіногрупа, ди-[(С1-С6)алкіл]аміногрупа, 
(С1-С6)алкоксикарбоніл, N-(С1-С6)алкілкарбамоїл, 
N,N-ди-[(С1-С6)алкіл]карбамоїл, (С2-С6)алканоїл, 
(С2-С6)алканоїлокси-, (С2-С6)алканоїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С2-С6)алканоїламіно-, (С3-
С6)алкеноїламіно-, N-(С1-С6)алкіл-(С3-
С6)алкеноїламіно-, (С3-С6)алкіноїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С3-С6)алкіноїламіногрупа, N-(С1-
С6)алкілсульфамоїл, Ν,Ν-ди-[(С1-С6)алкіл] суль-
фамоїл, (С1-С6)алкансульфоніламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С1-С6)алкансульфоніламіногрупа, карбо-
ксамід, етилен, тіофеніл, амінофеніл, трифторме-
тил, галоїд, трифторметоксигрупа, гідроксиметил, 
N-піролідино-, N-морфоліно-, фенілтіогрупа, (С1-
С4)діалкіламінометил, метоксифеніл, аміногрупа, 
гідроксил, карбоксил, феніл, арилалкіл; 

R2 є незаміщений або заміщений хінолін; не-
заміщений або заміщений хінолін-N-оксид; неза-
міщений або заміщений феніл; незаміщений або 
заміщений нафталін; незаміщений або заміщений 
піридин; незаміщений або заміщений піридин-N-
оксид; незаміщений або заміщений хіназолін; не-
заміщений або заміщений цінолін; незаміщений 
або заміщений бензодіоксол; незаміщений або 
заміщений бензодіоксан; незаміщений або замі-
щений піримідин; незаміщений або заміщений бе-
нзотіофен; чи незаміщений або заміщений фенан-
тролен; де згадані замісники (один або кілька) 
вибрані з групи, до якої входять: водень, (С1-
С6)алкіл, (С2-С6)алкеніл, (С2-С6)алкініл, галоїдза-
міщений (С1-С6) алкіл, (С1-С6)алкокси-, (С2-
С6)алкенілокси-, (С2-С6)алкінілокси-, (С1-
С6)алкілтіогрупа, (С1-С6)алкілсульфініл, (С1-
С6)алкілсульфоніл, (С1-С6)алкіламіногрупа, ди-
[(С1-С6)алкіл] аміногрупа, (С1-С6)алкоксикарбоніл, 
N-(С1-С6)алкілкарбамоїл, N,N-ди-[(С1-
С6)алкіл]карбамоїл, аміноокси-, N-(С1-
С6)алкіламіноокси-, Ν,Ν-ди-[(С1-
С6)алкіл]амінооксигрупа, (С2-С6)алканоїл, (С2-
С6)алканоїлокси-, (С2-С6)алканоїламіно-, N-(С1-
Сб)алкіл-(С2-С6)алканоїламіно-, (С3-
С6)алкеноіламіно-, N-(С1-С6)алкіл-(С3-
С6)алкеноїламіно-, (С3-С6)алкіноїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С3-С6)алкіноїламіногрупа, сульфамоїл, 
N-(С1-С6)алкілсульфамоііл, N,N-ди-[(С1-С6)алкіл] 
сульфамоїл, (С1-С6)алкансульфоніламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С1-С6)алкансульфоніламіногрупа, карбо-
ксамід, етилен, феніл, тіофеніл, амінофеніл, фені-
лтіогрупа, галоїд, ціан, піридиніл, арилалкіл, гідро-
ксил, N-піролідино-, N-морфоліногрупа, карбоксил, 
[5-феніл-1,2,4-оксадіазол-3-іл]метокси-, 6-метил-
піридазин-3-ілокси-, (5-оксо-2-

піролідиніл)метоксигрупа, 2-(4,5-дигідро-1Н-
імідазоліл), Ν,Ν-діалкілкарбамоїлоксигрупа, 1-
гідрокси-1-метилетил, 4-фторфеніл, 3,4-
метилендіоксифеніл, трифторметил, трифторме-
токсигрупа, або група формули 

 
де: Φ1 є О, N, S, SO2, NR13, C(O), або зв'язок; 

Q1 є водень, феніл, 5-(2,2-дифтор-1,3-
бензодіоксоліл), C(O)Q5, або піридил, коли m та n 
незалежно один від одного має значення 0-2, за 
винятком випадку, коли один є 0, то інший не може 
бути 0; Q1 є СR11, NR11R12, галоїд, N-
морфоліногрупа, N-піперазино-N'R13, N-імідазоліл, 
N-піразоліл, N-триазоліл, N-(4-
піперидинілпіперидин), SO2R14, SOR14, NHSO2R15, 
ацетамідо-, N-фталімідо-, N-оксазолідино-, N-
імідазоліно-, N-бензоксазолідиногрупа, N-
піролідиноніл, N(N'-метилбензимідазоліно)група, 
N,N-ди(С1-С4)алкіламіно(С1-С4)алкокси-, N-
бензимідазоліногрупа; коли m та n є незалежно 
один від одного числами 0-2, але один чи інший з 
m або n не є 0; Q5 є гідроксил, метокси-, аміно-, 
діетиламіно-, диметиламіногрупа; R10 є водень, 
галоїд, (С1-С6)алкіл; кожен з R11 та R12 незалежно 
від іншого є водень, (С1-С6)алкіл, (С1-
С6)алкоксигрупа, арилалкіл, (С3-С8)циклоалкіл, (С3-
С8)циклоалкілметил, 4-(N-метилпіперидиніл), піри-
дил, або R11 та R10 можуть спільно утворювати 4-, 
5-, 6-, або 7-членний цикл, або R11 та R12 можуть 
спільно утворювати 3-, 4-, 5-, 6-, або 7-членний 
цикл; R13 є водень, (С1-С6)алкіл, 2-метоксифеніл, 
2-піримідиніл; R14 є 2-піримідиніл, N-мeтил-2-
iмiдaзoлiл, 4-хлорфеніл, 2-піридилметил; R15 - (С1-
С6)алкіл, N-мeтил-4-iмiдaзoлiл; R16 є водень, гало-
їд, арилалкіл, арил, 

або група формули 

 
де: Q2 є водень, 4-імідазоліл або C(O)NR24R25, 

коли о та p незалежно один від одного мають зна-
чення 0-2; Q2 є OR23, NR24R25, або N-
морфоліногрупа, коли о та р незалежно один від 
одного мають значення 0-2, однак один або інший 
з о або р не є 0; R20 є водень, або (С1-С6)алкіл; R21 
є водень, (С1-С6)алкіл, або R21 та R20 можуть спі-
льно утворювати 4-, 5-, 6-, або 7-членний цикл; R22 
є водень, (С1-С6)алкіл, арилалкіл, арил, або R21 та 
R22 можуть спільно утворювати 3-, 4-, 5-, 6-, 7-
членний цикл; R23 є водень або (С1-С6)алкіл; R24 є 
водень, (С1-С6)алкіл, або R24 та R25 можуть спільно 
утворювати 3-, 4-, 5-, 6-, або 7-членний цикл, або 
R24 та R20 можуть спільно утворювати 6- або 7-
членний цикл; R25 є водень, (С1-С6)алкіл, або аце-
тил, 

або група формули 
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де: R30 є водень, або (С1-С6)алкіл; R31 є во-

день, (С1-С6)алкіл, 2-піридил, піридилметил, аміно-
група, або гідроксил, 

або група формули 

 
де: кожен із R32 та R33 незалежно від іншого є 

водень, (С1-С6)алкіл, ацетил, (С1-
С4)алкілсульфоніл, або R32 та R33 можуть спільно 
утворювати 4-, 5-, 6-, або 7-членний цикл, або гру-
па формули 

 
де: Х2 є СН2, О, або N; q має значення 2-3 за 

винятком випадку, коли Q3 є зв'язок, q має значен-
ня 0-3; Q3 є NR36R37, або OR38, та R35 є водень, або 
R35 та Q3 можуть спільно утворювати 5-членний 
цикл; кожен із R36, R37, та R38 незалежно від іншого 
є водень, або (С1-С6)алкіл, 

або група формули 

 
де: Х3 є ціан, карбоксамід, Ν,Ν-

диметилкарбоксамід, Ν,Ν-диметилтіокарбоксамід, 
Ν,Ν-диметиламінометил, 4-метилпіперазин-1-іл-
метил або карбоксилат, 

або група формули 

 
де: Q6 є NR41R42; r має значення 2-3; R40 є во-

день, або (С1-С6)алкіл; R41 та R42 є водень, (С1-
С6)алкіл, або R41 та R40 можуть спільно утворюва-
ти 6- або 7-членний цикл, 

або група формули 

 
де: Q7 є гідроксил, метокси-, диметиламіногру-

па, або N-піперидиніл; 
за умови, що коли один з R1 або R2 є незамі-

щений або заміщений феніл, то інший не може 
бути незаміщеним або заміщеним фенілом або 
тіофен-2-ілом; та за умови, що коли R2 є хінолін-4-
іл, замісник при хіноліні в положенні 7 не може 
являти собою арил, гетероарил, конденсований 
арил, або конденсований гетероарил; 

k має значення 1-8; R3 є один або кілька з та-
ких замісників: водень; (С1-С4)алкіл; (С1-
С4)алкілгідроксигрупа; гідроксил; Ν,Ν-ди(С1-
С4)алкіламіно(С1-С4)алкоксигрупа; бензилоксиме-
тил; фенілоксиметил; оксогрупа; карбоксил; (С1-
С4) алкіларил; бензилокси-; ацетоксигрупа; амі-
но(С1-С4)алкіл; (С2-С4)алкеніл; галоїд; -О-(С1-
С4)алкіл; хлорфенетил; ацетонітрил; незаміщений 
або заміщений феніл; де згадані замісники (один 

або кілька) вибрані з групи, до якої входять: (С1-
С6)алкоксигрупа, галоїд, карбоксил, або (С1-
С6)алкоксикарбоніл; та фармацевтично прийнят-
них солей, складних ефірів та проліків цих сполук. 

Термін "ефективна кількість" у складі, напри-
клад, виразу "ефективна кількість сполуки Форму-
ли І" означає кількість сполуки згідно з цим вина-
ходом, здатну інгібувати TGF-β. 

Загальні хімічні терміни вживаються в цьому 
описі в їхніх звичайних значеннях. Наприклад, те-
рмін "С1-С4-алкіл", вжитий в цьому описі окремо 
або в комбінації, означає С1-С4-алкільну групу лі-
нійної або розгалуженої будови, що складається з 
атомів вуглецю та водню; прикладами таких груп є 
метил, етил, пропіл, ізопропіл, бутил, втор-бутил, 
трет-бутил тощо. Термін "гемінальний диметил" 
означає дві метальні групи, приєднані як замісники 
в одному й тому саме положенні. Термін "С3-С6-
циклоалкіл" означає циклопропіл, циклобутил, ци-
клопентил, циклогексил. Термін "спіро-
конденсований С3-С6-циклоалкіл" означає С3-С6-
циклоалкіл згідно з поданим вище визначенням, 
приєднаний до атома вуглецю зв'язком спіро-типу. 

Термін "С1-С4-алкокси(група)", вжитий окремо 
або в комбінації, означає С1-С4-алкіл згідно з по-
даним вище визначенням, приєднаний через атом 
кисню, як, наприклад, метокси-, етокси-, пропокси-, 
ізопропокси-, бутокси-, трет-бутоксигрупа тощо. 
Термін "С1-С4-алкілтіо(група)", вжитий окремо або 
в комбінації, означає С1-С4-алкіл згідно з поданим 
вище визначенням, приєднаний через атом сірки, і 
охоплює метилтіо-, етилтіо-, ізобутилтіогрупу то-
що. 

Термін "галоїд" в цьому описі означає фтор, 
хлор, бром або йод. Термін "гідрокси(л)", вжитий 
окремо або в комбінації, означає групу -ОН. Термін 
"карбокси" або "карбоксил" означає функціональну 
групу карбонової кислоти. Термін "карбоксамід" 
означає карбоніл, заміщений групою -NH2. Термін 
"оксо" стосується карбонільної групи. 

Термін "гетероарил" у значенні, вживаному в 
цьому описі, означає арильну групу, яка містить 
від 1 гетероатому до 5 гетероатомів, вибраних з 
групи, до якої входять О, S та N. Прикладами ге-
тероарилів є піроліл, піразоліл, піраніл, тіопіраніл, 
фураніл, імідазоліл, піридил, тіазоліл, триазиніл, 
фталімідил, індоліл, пуриніл та бензотіазоліл. 

Термін "арил" у значенні, вживаному в цьому 
описі, означає заміщений або незаміщений феніл 
або нафтил. Арил може бути факультативно замі-
щений однією або кількома групами, вибраними 
незалежно одна від одної з групи, до якої входять 
гідроксил, карбоксил, С1-С6-алкоксигрупа, С1-С6-
алкіл, галоїд, карбоксамід, трифторметил, гідрок-
симетил та гідрокси(С1-С4)-алкіл. 

Термін "С3-С8-циклоалкіл" означає циклопро-
піл, циклобутил, циклопентил, циклогексил, цикло-
гептил та циклооктил. Термін "факультативно за-
міщений С3-С8-циклоалкіл" стосується С3-С8-
циклоалкілу згідно з поданим вище визначенням, 
який є незаміщеним або заміщений однією або 
кількома групами, вибраними незалежно одна від 
одної з групи, до якої входять гідроксил, карбок-
сил, С1-С6-алкоксигрупа, С1-С6-алкіл, галоїд, кар-
боксамід, трифторметил, гідроксиметил та гідрок-
си(С1-С4)-алкіл. 
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Термін "насичений гетероцикл" у значенні, 
вживаному в цьому описі, означає 4-9-членний 
цикл, який містить азот та факультативно один 
інший атом, вибраний з групи, до якої входять ки-
сень, азот та сірка. Термін "факультативно замі-
щений насичений гетероцикл" означає насичений 
гетероцикл згідно з поданим вище визначенням, 
який є незаміщеним або заміщений однією або 
кількома групами, вибраними незалежно одна від 
одної з групи, до якої входять гідроксил, карбок-
сил, С1-С6-алкоксигрупа, С1-С6-алкіл, галоїд, кар-
боксамід, трифторметил, гідроксиметил та гідрок-
си(С1-С4)-алкіл. 

Термін "С1-С6-алкіл" у значенні, вживаному в 
цьому описі, стосується одновалентного насичено-
го аліфатичного ланцюга лінійної або розгалуже-
ної будови, що містить від 1 атому до 6 атомів вуг-
лецю, і охоплює метил, етил, пропіл, ізопропіл, 
бутил, ізобутил, трет-бутші, пентил, ізопентил та 
гексил, але не обмежений цими значеннями. Ви-
значення терміну "С1-С6-алкіл" охоплює терміни 
"С1-С4-алкіл" та "С1-С3-алкіл". 

Термін "С1-С6-алкеніл" стосується двовалент-
ного ненасиченого аліфатичного ланцюга лінійної 
або розгалуженої будови, що містить від 1 атому 
до 6 атомів вуглецю, і охоплює метиленіл, етиле-
ніл, пропіленіл, ізопропіленіл, бутиленіл, ізобути-
леніл, трет-бутилепіл, пентиленіл, ізопентиленіл, 
гексиленіл, але не обмежений цими значеннями. 

Термін "С1-С6-алкоксикарбоніл" означає С1-С6-
алкоксигрупу лінійної або розгалуженої будови 
згідно з поданим вище визначенням, приєднану 
через атом кисню до карбонільної групи. До типо-
вих С1-С6-алкоксикарбонілів належать метоксика-
рбоніл, етоксикарбоніл, пропоксикарбоніл, ізопро-
поксикарбоніл, бутоксикарбоніл, трет-
бутоксикарбоніл тощо. 

Термін "ди(С1-С6-алкіл)аміно(група)"означає 
групу формули: 

 
де кожна група R означає С1-С6-алкіл згідно з 

поданим вище визначенням. 
"Факультативно заміщений феніл" є фенільний 

цикл, який є незаміщеним або заміщений замісни-
ками в кількості від 1 до 5, у варіанті, якому відда-
ється перевага, від 1 до 3; замісниками можуть 
бути, наприклад, галоїд, С1-С6-алкіл, С1-С6-
алкокси-, С1-С6-алкіламіногрупа, трифторметил, 
нітрогрупа та ціан. 

"Факультативно заміщений бензил" є бензиль-
ний цикл, який є незаміщеним або заміщений за-
місниками в кількості від 1 до 5, у варіанті, якому 
віддається перевага, від 1 до 3; замісниками мо-
жуть бути, наприклад, галоїд, С1-С6-алкіл, С1-С6-
алкоксигрупа, трифторметил, нітрогрупа та ціан. 

"Феноксикарбоніл" означає групу феніл-О-
С(О)-. "Арил" означає ненасичену ароматичну ка-
рбоциклічну групу, яка містить від 6 атомів до 14 
атомів вуглецю і являє собою один цикл (напри-
клад, феніл) або кілька конденсованих циклів (на-
приклад, нафтил або антраценіл). 

За відсутності спеціальних обмежень у визна-
ченні арильного замісника такий арил може бути 

факультативно заміщений замісниками в кількості 
від 1 до 5, у варіанті, якому віддається перевага, 
від 1 до 3, вибраними з групи, до якої входять га-
лоїд, гідроксил, ацетил, нітрогрупа, ціан, С1-С6-
алкіл, С1-С6-алкоксигрупа, феніл, ди(С1-С6-
алкіл)аміногрупа, трифторметил, трифторметокси-
група, -S(О)m-(С1-С6)-алкіл та -S(О)m-феніл, де т 
може мати значення 0,1 або 2. 

Термін "арилалкіл" стосується арилів, приєд-
наних до алкілів, які у варіанті, якому віддається 
перевага, містять від 1 атому до 6 атомів вуглецю 
в алкільному фрагменті і від 6 атомів до 10 атомів 
вуглецю в арильному фрагменті. Прикладами та-
ких арилалкілів є бензил, фенетил тощо. 

За відсутності спеціальних обмежень у визна-
ченні арилалкілу такі арилалкіли можуть бути фа-
культативно заміщені замісниками в кількості від 1 
до 5, у варіанті, якому віддається перевага, від 1 
до 3, вибраними з групи, до якої входять галоїд, 
гідроксил, нітрогрупа, ціан, С1-С6-алкіл, С1-С6-
алкоксигрупа, Ди(С1-С6-алкіл)-аміногрупа, трифто-
рметил, трифторметоксигрупа, карбамоїл, піролі-
диніл, -S(О)m-(С1-С6)-алюл та -S(O)m-феніл, де m 
може мати значення 0, 1 або 2. Алкіларили можуть 
бути факультативно заміщені при арильному фра-
гменті, при алкільному фрагменті або як при ари-
льному, так і при алкільному фрагментах. 

Термін "гетероцикл" означає незаміщену або 
заміщену 5-7-членну моноциклічну або 7-11-
членну біциклічну гетероциклічну групу, яка є на-
сиченою або ненасиченою і містить атоми вуглецю 
та від одного до п'яти гетероатомів, вибраних із 
групи, до якої входять азот, кисень та сірка; термін 
охоплює також біциклічну групу, в якій будь-який з 
визначених вище гетероциклічних циклів конден-
сований з бензольним циклом або з іншим гетеро-
циклом, що відповідає вищенаведеному визна-
ченню. 

Термін "гетероарили" означає визначені вище 
гетероциклічні цикли, конденсовані з бензольним 
циклом або з другим гетероциклом, що відповідає 
вищенаведеному визначенню. 

За відсутності спеціальних обмежень у визна-
ченні гетероциклічного замісника такі гетероцикли 
можуть бути факультативно заміщені замісниками 
в кількості від 1 до 8, вибраними з групи, до якої 
входять галоїд, нітрогрупа, ціан, гідроксил, ацетил, 
С1-С6-алкіл, С1-С6-алкоксигрупа, С3-С10-
циклоалкіл, факультативно заміщений феніл, фе-
нетил, феноксигрупа, феноксикарбоніл, факульта-
тивно заміщений бензил, 1,1-дифенілметил, оксо-
група, С1-С6-алкоксикарбоніл, (С1-С6-алкокси)С1-
С6-алкіл-, трифторметил, піридил, (піролідиніл)С1-
С6-алкіл-, та (піридил)С1-С6-алкіл-, ди(С1-С6-
алкіл)аміногрупа, трифторметил, трифторметокси-
група, -S(О)m-(С1-С6-алкіл), та - S(О)m-(феніл), де т 
може мати значення 0, 1, або 2. 

Прикладами таких гетероциклів є азепініл, 
азетидиніл, бензазепініл, бензімідазоліл, бензоа-
золіл, бензодіоксоліл, бензодіоксаніл, бензопіра-
ніл, бензотіазоліл, бензотієніл, дигідропіразолоок-
сазиніл, дигідропіразолооксазоліл, фурил, 
імідазоліл, імідазолініл, імідазолідиніл, індолініл, 
індоліл, ізоіндолініл, ізохінолініл, ізотіазолідиніл, 
ізотіазоліл, ізоксазолідиніл, ізоксазоліл, морфолі-
ніл, нафтиридиніл, оксадіазоліл, оксазоліл, окса-
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золідиніл, фталімідил, піперазиніл, піперидиніл, 
піразиніл, піридил, піразолідиніл, піразолініл, піра-
золіл, піридил, піримідиніл, піридазиніл, піроліди-
ніл, піролопіразоліл, піроліл, хіназолініл, хінолініл, 
хінуклідиніл, тетрагідрофурил, тетрагідропіраніл, 
тетрагідроізохінолініл, тетрагідрохінолініл, тіазо-
ліл, тіазолініл, тіазолідиніл, тіадіазоліл, тієніл, тіо-
морфолініл, триазоліл тощо. 

Гетероцикли, яким віддається перевага, вклю-
чають: бензодіоксоліл, дигідропіролопіразоліл, 
піридил, хінолініл. 

До варіантів здійснення цього винаходу, яким 
віддається перевага, належать сполуки, описані 
нижче. 

Одним з варіантів здійснення цього винаходу, 
якому віддається перевага, є сполуки структури: 

 
Формула (II) 
де 

 
є п'яти- або шестичленний насичений цикл за 

умови, що цей цикл є повністю насиченим вугле-
цевим циклом; 

R1 відповідає визначенню, поданому в п.1 фо-
рмули винаходу; 

R2' є водень; (С1-С6)алкіл; (С1-С6)алкілтіо-; (С1-
С6)алкоксигрупа; галоїд; тіофеніл; амінофеніл; N-
піролідино-; N-морфоліногрупа; 

кожен з R6' та R7' незалежно від іншого є од-
ним або кількома з таких замісників: водень, (С1-
С6)алкіл, (С2-С6)алкеніл, (С2-С6)алкініл, галоїдза-
міщений (С1-С6) алкіл, (С1-С6)алкокси-, (С2-
С6)алкенілокси-, (С2-С6)алкінілокси-, (С1-
С6)алкілтіогрупа, (С1-С6)алкілсульфініл, (С1-
С6)алкілсульфоніл, (С1-С6)алкіламіно-, ди-[(С1-
С6)алкіл]аміногрупа, (С1-С6)алкоксикарбоніл, N-
(С1-С6)алкілкарбамоїл, Ν,Ν-ди-[(С1-
С6)алкіл]карбамоїл, амінооксигрупа, N-(С1-
С6)алкіламіноокси-, Ν,Ν-ди-[(С1-
С6)алкіл]амінооксигрупа, (С2-С6)алканоїл, (С2-
С6)алканоілокси-, (С2-С6)алканоїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С2-С6)алканоїламіно-,(С3-
С6)алкеноїламіно-, N-(С1-С6)алкіл-(С3-
С6)алкеноїламіно-, (С3-С6)алкіноїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С3-С6)алкіноїламіногрупа, сульфамоїл, 
N-(С1-С6)алкілсульфамоїл, N,N-ди-[(С1-С6)алкіл] 
сульфамоїл, (С1-С6)алкансульфоніламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С1-С6)алкансульфоніламіногрупа, карбо-
ксамід, етилен, феніл, тіофеніл, амінофеніл, фені-
лтіогрупа, галоїд, ціан, піридиніл, арилалкіл, гідро-
ксил, N-піролідино-, N-морфоліногрупа, карбоксил, 
[5-феніл-1,2,4-оксадіазол-3-іл]метокси-, 6-метил-
піридазин-3-ілокси-, (5-оксо-2-
піролідиніл)метоксигрупа, 2-(4,5-дигідро- 1Н-
імідазоліл), Ν,Ν-діалкілкарбамоїлоксигрупа, 1-
гідрокси-1-метилетил, 4-фторфеніл, 3,4-
метилендіоксифеніл, трифторметил, трифторме-
токсигрупа, або група формули 

 
де: Х1 є О, N, S, SO2; NR13, С(О) або зв'язок; Q1 

є водень, феніл, 5-(2,2-дифтор-1,3-
бензодіоксоліл), C(O)Q5 або піридил, коли m та n 
незалежно один від одного мають значення 0-2, за 
винятком випадку, коли один є 0, то інший не може 
бути 0; Q1 є OR11 NR11R12, галоїд, N-
морфоліногрупа, N-піперазино-N'R13, N-імідазоліл, 
N-піразоліл, N-триазоліл, N-(4-
піперидинілпіперидин), SO2R14, SOR14, NHSO2R15, 
ацетамідо-, N-фталімідо-, N-оксазолідино-, N-
імідазоліно-, N-бензоксазолідиногрупа, N-
піролідиноніл, N(N'-метилбензимідазоліно)-, N,N-
ди(С1-С4)алкіламіно(С1-С4)алкокси-, N-
бензимідазоліногрупа; коли m та n незалежно 
один від одного мають значення 0-2, але один чи 
інший з m або n не є 0; Q5 є гідроксил, метокси-, 
аміно-, діетиламіно-, диметиламіногрупа; R10 є 
водень, галоїд, (С1-С6)алкіл; кожен з R11 та R12 
незалежно від іншого є водень, (С1-С6)алкіл, (С1-
С6)алкоксигрупа, арилалкіл, циклоалкіл, циклоал-
кілметил, 4-(N-метилпіперидиніл), піридил, або R11 
та R10 можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6-, або 7-
членний цикл, або R11 та R12 можуть спільно утво-
рювати 3-, 4-, 5-, 6-, або 7-членний цикл; R13 - во-
день, (С1-С6)алкіл, 2-метоксифеніл; R14 є 2-
піримідиніл, N-метил-2-імідазоліл, 4-хлорфеніл, 2-
піридилметил; R15 є (С1-С6)алкіл, N-метил-4-
імідазоліл; R16 є водень, галоїд, арилалкіл, арил, 

або група формули 

 
де: Q2 є водень, 4-імідазоліл, або C(O)NR24R25, 

коли о та ρ незалежно один від одного мають зна-
чення 0-2; Q2 - OR23, NR24R25, або N-
морфоліногрупа, коли о та p незалежно один від 
одного мають значення 0-2, однак один або інший 
з о або p - не є 0; R20 є водень, або (С1-С6)алкіл; 
R21 є водень, (С1-С6)алкіл, або R21 та R20 можуть 
спільно утворювати 4-, 5-, 6-, або 7-членний цикл; 
R22 є водень, (С1-С6)алкіл, арилалкіл, арил, або 
R21 та R22 можуть спільно утворювати 3-, 4-, 5-, 6-, 
7-членний цикл; R23 є водень або (С1-С6)алкіл; R24 
є водень, (С1-С6)алкіл, або R24 та R25 можуть спі-
льно утворювати 3-, 4-, 5-, 6-, або 7-членний цикл, 
або R24 та R20 можуть спільно утворювати 6- або 7-
членний цикл; R25 є водень, (С1-С6)алкіл, або аце-
тил, 

або група формули 

 
де: R30 є водень, або (С1-С6)алкіл; R31 є во-

день, (С1-С6)алкіл, 2-піридил, піридилметил, аміно-
група, або гідроксил, 

або група формули 
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де: кожен з R32 та R33 незалежно від іншого є 

водень, (С1-С6)алкіл, ацетил, алкілсульфоніл, або 
R32 та R33 можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6-, 
або 7-членний цикл, 

або група формули 

 
де: Х2 є СН2, О, або N; q має значення 2-3 за 

винятком випадку, коли Q3 є зв'язок, q має значен-
ня 0-3; Q3 є NR36R37, OR38 або зв'язок; R35 є во-
день, або R35 та Q3 (коли Q3 є зв'язок) можуть спі-
льно утворювати 5-членний цикл; кожен з R36, R37, 
та R38 незалежно від іншого є водень, або (С1-
С6)алкіл, або група формули 

 
де: Х3 є ціан, карбоксамід, Ν,Ν-

диметилкарбоксамід, Ν,Ν-диметилтіокарбоксамід, 
Ν,Ν-диметиламінометил, 4-метилпіперазин-1-іл-
метил або карбоксилат, 

або група формули 

 
де: Q6 є NR41R42; r має значення 2-3; R40 є во-

день, або (С1-С6)алкіл; R41 та R42 є водень, (С1-
С6)алкіл, або R41 та R40 можуть спільно утворюва-
ти 6- або 7-членний цикл, 

або група формули 

 
де: Q7 є гідроксил, метоксигрупа, або N-

піперидиніл; 
k має значення 1-8; R3 - один або кілька з та-

ких замісників: водень; (C1-C4)алкіл; (С1-
С4)алкілгідроксигрупа; гідроксил; Ν,Ν-ди(С1-
С4)алкіламіно(С1-С4)алкоксигрупа; бензилоксиме-
тил; фенілоксиметил; оксогрупа; карбоксил; (С1-
С4)алкіларил; бензилокси-; ацетоксигрупа; амі-
но(С1-С4)алкіл; (С2-С4)алкеніл; галоїд; -О-(С1-
С4)алкіл; хлорфенетил; ацетонітрил; феніл; або 
факультативно заміщений феніл; де згадані заміс-
ники (один або кілька) вибрані з групи, до якої вхо-
дять: (С1-С6)алкоксигрупа, галоїд, карбоксил, або 
(С1-С6)алкоксикарбоніл; 

за умови, що R7' не може бути арилом; гете-
роарилом; конденсованим арилом; або конденсо-
ваним гетероарилом; 

та фармацевтично прийнятні солі, складні 
ефіри та проліки цих сполук. 

Іншим варіантом здійснення цього винаходу, 
якому віддається перевага, є сполуки структури: 

 
де 

 
є п'яти- або шестичленний насичений цикл за 

умови, що цей цикл є повністю насиченим вугле-
цевим циклом; 

R1 відповідає визначенню, поданому в п. 1 
формули винаходу; 

R3" є водень; галоїд; трифторметил; 
R4" є водень; галоїд; (С1-С6)-алкіл; (С1-С6)-

алкоксигрупа; гідроксил; (С1-С6)-алкілсульфоніл; 
k та R3 відповідають визначенням, поданим в 

п.1 формули винаходу; 
та їхні фармацевтично прийнятні солі, складні 

ефіри та проліки. 
Ще одним із варіантів здійснення цього вина-

ходу, якому віддається перевага, є сполуки струк-
тури 

 
де 

 
є п'яти- або шестичленний насичений цикл за 

умови, що цей цикл є повністю насиченим вугле-
цевим циклом; 

R6 може бути одним або кількома з таких за-
місників: водень, (С1-С6)алкіл, (С2-С6)алкеніл, (С2-
С6)алкініл, (С1-С6)алкокси-, (С2-С6)алкенілокси-, 
(С2-С6)алкінілокси-, (С1-С6)алкілтіогрупа, (С1-
С6)алкілсульфініл, (С1-С6)алкілсульфоніл, (С1-
С6)алкіламіно-,ди-[(С1-С6)алкіл]аміногрупа, (С1-
С6)алкоксикарбоніл, N-(С1-С6)алкілкарбамоїл, N,N-
ди-[(С1-С6)алкіл]карбамоїл, (С2-С6)алканоїл, (С2-
С6)алканоїлокси-, (С2-С6)алканоїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С2-С6)алканоїламіно-, (С3-
С6)алкеноїламіно-, N-(С1-С6)алкіл-(С3-
С6)алкеноїламіно-, (С3-С6)алкіноїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С3-С6)алкіноїламіногрупа, N-(С1-
С6)алкілсульфамоїл, Ν,Ν-ди-[(С1-
С6)алкіл]сульфамоїл, (С1-С6)алкансульфоніламіно- 
N-(С1-С6)алкіл-(С1-С6)алкансульфоніламіногрупа, 
карбоксамід, етилен, тіофеніл, амінофеніл, три-
фторметил, галоїд, трифторметоксигрупа, гідрок-
симетил, N-піролідино-, N-морфоліно-, фенілтіог-
рупа, діалкіламінометил, метоксифеніл, 
аміногрупа, гідроксил, карбоксил, феніл, арилал-
кіл; 

R2" є незаміщений або заміщений хінолін-8-іл; 
незаміщений або заміщений хінолін-6-іл; незамі-
щений або заміщений 1-нафтил; незаміщений або 
заміщений 2-нафтил; незаміщений або заміщений 
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3,4-метилендіоксифеніл; незаміщений або замі-
щений 3,4-етилендіоксифеніл; незаміщений або 
заміщений бензотіофен-2-іл; де згадані замісники 
(один або кілька) вибрані з групи, до якої входять: 
(С1-С6)алкіл, (С2-С6)алкеніл, (С2-С6)алкініл, галої-
дзаміщений (С1-С6)алкіл, (С1-С6)алкокси-, (С2-
С6)алкенілокси-, (С2-С6)алкінілокси-, (С1-
С6)алкілтіогрупа, (С1-С6)алкілсульфініл, (С1-
С6)алкілсульфоніл, (С1-С6)алкіламіно-, ди-[(С1-
С6)алкіл]аміногрупа, (С1-С6)алкоксикарбоніл, N-
(С1-С6)алкілкарбамоїл, Ν,Ν- ди-[(С1-
С6)алкіл]карбамоїл, аміноокси-, N-(С1-
С6)алкіламінооксигрупа, Ν,Ν-ди-[(С1-
С6)алкіл]амінооксигрупа, (С2-С6)алканоїл, (С2-
С6)алканоїлокси-, (С2-С6)алканоіламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С2-С6)алканоїламіно-, (С3-
С6)алкеноїламіно-, N-(С1-С6)алкіл-(С3-
С6)алкеноїламіно-, (С3-С6)алкіноїламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С3-С6)алкіноїламіногрупа, сульфамоїл, 
N-(С1-С6)алкілсульфамоїл, N,N-ди-[(С1-С6)алкіл] 
сульфамоїл, (С1-С6)алкансульфоніламіно-, N-(С1-
С6)алкіл-(С1-С6)алкансульфоніламіногрупа, карбо-
ксамід, етилен, феніл, тіофеніл, амінофеніл, фені-
лтіогрупа, галоїд, ціан, піридиніл, арилалкіл, гідро-
ксил, N-піролідино-, N-морфоліногрупа, карбоксил, 
[5-феніл-1,2,4-оксадіазол-3-іл]метокси-, 6-метил-
піридазин-3-ілокси-, (5-оксо-2-
піролідиніл)метоксигрупа, 2-(4,5-дигідро-1Н-
імідазоліл), Ν,Ν-діалкілкарбамоїлоксигрупа, 1-
гідрокси-1-метилетил, 4-фторфеніл, 3,4-
метилендіоксифеніл, трифторметил, трифторме-
токсигрупа, 

або група формули 

 
де: Φ1 є О, N, S, SO2, NR13, С(О) або зв'язок; Q1 

є водень, феніл, 5-(2,2-дифтор-1,3-
бензодіоксоліл), C(O)Q5 або піридил, коли m та n 
незалежно один від одного мають значення 0-2, за 
винятком випадку коли один є 0, то інший не може 
бути 0; Q1 є OR11, NR11R12, галоїд, N-
морфоліногрупа, N-піперазино-N'R13, N-імідазоліл, 
N-піразоліл, N-триазоліл, N-(4-
піперидинілпіперидин), SO2R14, SOR14, NHSO2R15, 
ацетамідо-, N-фталімідо-, N-оксазолідино-, N-
імідазоліно-, N-бензоксазолідиногрупа, N-
піролідиноніл, N(N'-метилбензимідазоліно)-, N,N-
ди(С1-С4)алкіламіно(С1-С4)алкокси-, N-
бензимідазоліногрупа; коли m та n незалежно 
один від одного мають значення 0-2, але один чи 
інший з m або n не є 0; Q5 є гідроксил, метокси-, 
аміно-, діетиламіно-, диметиламіногрупа; R10 є 
водень, галоїд, (С1-С6)алкіл; кожен з R11 та R12 
незалежно від іншого є водень, (С1-С6)алкіл, (С1-
С6)алкоксигрупа, арилалкіл, циклоалкіл, циклоал-
кілметил, 4-(N-метилпіперидиніл), піридил, або R11 
та R10 можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6-, або 7-
членний цикл, або R11 та R12 можуть спільно утво-
рювати 3-, 4-, 5-, 6- або 7-членний цикл; R13 є во-
день, (С1-С6)алкіл, 2-метоксифеніл; R14 є 2-
піримідиніл, N-метил-2-імідазоліл, 4-хлорфеніл, 2-
піридилметил; R15 є (С1-С6)алкіл, N-метил-4-
імідазоліл; R16 є водень, галоїд, арилалкіл, арил, 

або група формули 

 
де: Q2 є водень, 4-імідазоліл або C(O)NR24R25, 

коли о та ρ незалежно один від одного є 0-2; Q2 є 
OR23, NR24R25, або N-морфоліногрупа, коли о та p 
незалежно один від одного мають значення 0-2, 
однак один або інший з о або p - не є 0; R20 є во-
день, або (С1-С6)алкіл; R21 є водень, (С1-С6)алкіл 
або R21 та R20 можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6- 
або 7-членний цикл; R22 є водень, (С1-С6)алкіл, 
арилалкіл, арил, або R21 та R22 можуть спільно 
утворювати 3-, 4-, 5-, 6-, 7-членний цикл; R23 є во-
день або (С1-С6)алкіл; R24 є водень, (С1-С6)алкіл, 
або R24 та R25 можуть спільно утворювати  3-, 4-, 
5-, 6- або 7-членний цикл, або R24 та R20 можуть 
спільно утворювати 6- або 7-членний цикл; R25 є 
водень, (С1-С6)алкіл або ацетил, 

або група формули 

 
де: R30 є водень, або (С1-С6)алкіл; R31 є во-

день, (С1-С6)алкіл, 2-піридил, піридилметил, аміно-
група або гідроксил, 

або група формули 

 
де: кожен з R32 та R33 незалежно від іншого є 

водень, (С1-С6)алкіл, ацетил, алкілсульфоніл, або 
R32 та R33 можуть спільно утворювати 4-, 5-, 6-або 
7-членний цикл, 

або група формули 

 
де: Х2 є СН2, О, або N; q має значення 2-3 за 

винятком випадку, коли Q3 - зв'язок, q має значен-
ня 0-3; Q3 є NR36R37, OR38 або зв'язок; R35 є во-
день, або R35 та Q3 (коли Q3 - зв'язок) можуть спі-
льно утворювати 5-членний цикл; кожен з R36, R37 
та R38 незалежно від іншого є водень або (С1-
С6)алкіл, 

або група формули 

 
де: Х3 є ціан, карбоксамід, Ν,Ν-

диметилкарбоксамід, Ν,Ν-диметилтіокарбоксамід, 
Ν,Ν-диметиламінометил, 4-метилпіперазин-1-іл-
метил або карбоксилат, 

або група формули 

 
де: Q6 є NR41R42; r є 2-3; R40 є водень, або (С1-

С6)алкіл; R41 та R42 є водень, (С1-С6)алкіл, або R41 
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та R40 можуть спільно утворювати 6- або 7-
членний цикл, 

або група формули 

 
де: Q7 є гідроксил, метоксигрупа, диметиламі-

ногрупа, або N-піперидиніл; 
k має значення 1-8; R3 є водень; та фармаце-

втично прийнятні солі таких сполук. 
До прикладів сполук, які можуть бути застосо-

вані, належать перелічені нижче: 
a) 6-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
b) 3-піридин-4-іл-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол, 
c) 2-(6-метил-піридин-2-іл)-3-n-толіл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
d) 4-[3-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-2-іл]-хінолін, 
e) 2-(6-метил-піридин-2-іл)-3-нафталін-1-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
f) 2-(6-метил-піридин-2-іл)-3-піридин-3-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
g) 3-(4-фтор-нафталін-1-іл)-2-(6-метил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
h) 3-(3,4-дифтор-феніл)-2-(6-метил-піридин-2-

іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
і) 1-[2-(4-метансульфоніл-феніл)-1-(6-метил-

піридин-2-іл)-етиліденаміно]-піролідин-2-он, 
j) 7-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)- 
хінолін, 
k) 7-бензилокси-6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
l) 6-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін, 
m) 6-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
n) 3-нафталін-2-іл-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-

4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
о) 2-(6-метил-піридин-2-іл)-3-нафталін-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
р) 3-(4-фтор-феніл)-2-(6-трифторметил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
q) 4-(хінолін-4-іл)-3-(5-фторпіридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
r) 4-(7-бромхінолін-4-іл)-3-(піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
s) (хінолін-4-іл)-3-(2,4-дифторфеніл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
t) 4-(2-піразин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін, 
u) 4-(5-метил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 
ν) 6-бром-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
w) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-трифторметил-хінолін, 
х) 3-(3-хлор-4-фтор-феніл)-2-(6-метил-піридин-

2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
у) 3-(2-хлор-4-фтор-феніл)-2-(6-метил-піридин-

2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
z) 3-(4-фтор-3-трифторметил-феніл)-2-(6-

метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол, 
аа)2-(6-метил-піридин-2-іл)-3-(2,4,5-трифтор-

феніл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 
bb)8-фтор-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-]піразол-3-іл]-хінолін, 
сс)7-бром-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-]піразол-3-іл]-хінолін,  
dd) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-трифторметокси-
хінолін, 

ее) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-трифторметил-хінолін, 

ff) 7-метокси-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

gg) 3-(2-xлop-пipидин-4-iл)-2-пipидин-2-iл-5,6-
дигiдpo-4H-пipoлo[1,2-b]піразол, 

hh) [2-(6-метил-піридин-2-іл)-3-хінолін-4-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-метанол, 

іі) [3-(7-бром-хінолін-4-іл)-2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-
метанол, 

jj) 4-[2-(6-хлор-піридин-2-іл)-5-(4-фторфеніл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

kk) 4-[2-(6-етокси-піридин-2-іл)-5-(4-фтор-
феніл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 

ll) (S)-4-[6-бензилоксиметил-2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-7-хлор-хінолін, 

mm) (S)-4-[6-бензилоксиметил-2-(6-хлор-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін, 

nn) етиловий складний ефір 4-[2-(6-метил-
піридин-2-іл)-3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-5-іл]-бензойної кислоти, 

оо) 3-(4-фтор-феніл)-5,5-диметил-2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

рр) (R)-6-бензилоксиметил-3-(4-фтор-феніл)-2-
(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол, 

qq) 5-(4-хлорфеніл)-3-(4-фтор-феніл)-2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол, 

rr) 4-[2-(3-трифторметил-феніл)-4,5,6,7-
тетрагідро-піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 

ss) 4-[2-(4-трифторметил-феніл)-4,5,6,7-
тетрагідро-піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 

tt) 4-[2-(4-хлорфеніл)-4,5,6,7-тетрагідро-
піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 

uu) 4-[2-(3-хлорфеніл)-4,5,6,7-тетрагідро-
піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 

vv) 4-[2-(3-фтор-5-трифторметил-феніл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ww) 4-[2-(3-фтор-5-трифторметил-феніл)-
4,5,6,7-тетрагідро-піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-
хінолін, 

хх) 4-(2-феніл-4,5,6,7-тетрагідро-піразоло[1,5-
а]піридин-3-іл)-хінолін, 

уу) 4-(2-піридин-2-іл-4,5,6,7-тетрагідро-
піразоло[1,5-а]піридин-3-іл)-[1,10]фенантролін, 

zz) 4-[2-(4-фтор-феніл)-4,5,6,7-тетрагідро-
піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 

ааа) 4-[2-(3-трифторметокси-феніл)-4,5,6,7-
тетрагідро-піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 

bbb) 4-[2-(2-фтор-феніл)-4,5,6,7-тетрагідро-
піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 
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ссc) 4-(2-хінолін-2-іл-4,5,6,7-тетрагідро-
піразоло[1,5-а]піридин-3-іл)-хінолін, 

ddd) 4-[2-(4-етил-піридин-2-іл)-4,5,6,7-
тетрагідро-піразоло[1,5-а]піридин-3-іл]-хінолін, 

еее) 4-(2-хінолін-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

fff) 2-(3-хінолін-4-іл-4,5,6,7-тетрагідро-
піразоло[1,5-а]піридин-2-іл)-[1,8]нафтиридин, 

ggg) 4-[5-(4-фтор-феніл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

hhh) 4-(6-гідроксиметил-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

ііі) 4-(3-тридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-2-іл)-хінолін, 

jjj) 4-(4-метил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

kkk) 4-(5-бензил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

lll) 4-(5-фенетил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

mmm) 4-(5-феніл-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

nnn) 4-[2-(3-трифторметилфеніл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ооо) 4-[2-(4-трифторметил-феніл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ppp) 4-(2-феніл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 

qqq) 2-хлор-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

rrr) 6,8-диметокси-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

sss) 4-[2-(6-бром-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ttt) 6,8-диметокси-4-[2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

uuu) 3-(4-фторфеніл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

vvv) 3-(4-метокси-феніл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

www) 3-(4-фторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

ххх) 3-(4-метоксифеніл)-2-(6-метилпіридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

ууу) 4-(2-тіофен-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)хінолін, 

zzz) 4-[2-(6-пропілпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

аааа) 4-[2-(6-ізопропілпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін, 

bbbb) 4-[2-(6-етил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін, 

сссс) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

dddd) 4-[2-(3-фторфеніл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ееее) 4-[2-(2-фтор-феніл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ffff) 4-[2-(4-фтор-феніл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

gggg) 4-[2-(3-трифторметокси-феніл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

hhhh) 4-[2-(4-хлор-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

іііі) 4-[2-(4-фтор-3-трифторметил-феніл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін, 

jjjj) 4-[2-(2-фтор-3-трифторметил-феніл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

kkkk) 4-[5-(3-метокси-феніл)-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

llll) 4-[2-(4-фтор-3-трифторметил-феніл)-5-(3-
метокси-феніл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін, 

mmmm) 4-(7-хлор-хінолін-4-іл)-3-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол, 

nnnn) 4-(7-етоксихінолін-4-іл)-3-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол, 

оооо) гідрохлорид 6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-карбонової 
кислоти, 

рррр) 6,7-дифтор-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

qqqq) 6,7-диметокси-4-[2-(6-метил-піридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 

rrrr) 3-бензо[1,3]діоксол-5-іл-2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

ssss) 6-(4-фтор-феніл)-4-[2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 

tttt) 6-бензо[1,3]діоксол-5-іл-4-[2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін, 

uuuu) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-тіофен-2-іл-хінолін, 

vvvv) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-6-феніл-хінолін, 

wwww) 8-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

хххх) 3-бензо[b]тіофен-2-іл-2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

уууу) метиловий складний ефір 4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
6-карбонової кислоти, 

zzzz) метиловий складний ефір 4-[2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін-6-карбонової кислоти, 

ааааа) метиловий складний ефір 4-[2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти, 

bbbbb) метиловий складний ефір 4-[2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-карбонової кислоти, 

ссссс) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-
піразоло[5,1-с]морфолін, 

ddddd) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-
піразоло[5,1-с]морфолін-4-он, 

еееее) диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 

fffff) {3-[6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіл}-диметил-амін, 

ggggg) циклопропілметил-пропіл-{3-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-амін, 

hhhhh) діетил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіл}-амін, 

ііііі) етил-метил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
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дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 

jjjjj) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіламін, 

kkkkk) 7-[3-(4-метил-піперазин-1-іл)-пропокси]-
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 

lllll) бензил-метил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 

mmmmm) 7-(3-піпервдин-1-іл-пропокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

nnnnn) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(3-піролідин-1-іл-
пропокси)-хінолін, 

ооооо) 7-(3-азепан-1-іл-пропокси)-4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін, 

ppppp) 7-(3-імідазол-1-іл-пропокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

ggggg) 7-(3-піразол-1-іл-пропокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

rrrrr) 1'-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
[1,4']дипіперидиніл, 

sssss) циклопропіл-(1-метил-піперидин-4-іл)-
{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-амін, 

ttttt) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(3-[1,2,3]триазол-1-іл-
пропокси)-хінолін, 

uuuuu) диметил-(3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 

vvvvv) діетил-(3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
ілокси}-пропіл)-амін, 

wwwww) циклопропілметил-(3-{4-[2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін-7-ілокси}-пропіл)-пропіл-амін, 

ххххх) етил-метил-(3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-ілокси}-пропіл)-амін, 

ууууу) диметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-етил}-амін, 

zzzzz) діетил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
етил}-амін, 

аааааа) 7-(2-піперидин-1-іл-етокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

bbbbbb) етил-метил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]етил}-амін, 

сссссс) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(2-піролідин-1-іл-
етокси)-хінолін, 

dddddd) 7-[2-(4-метил-піперазин-1-іл)-етокси]-
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 

ееееее) диметил-{3-[1-окси-4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 

ffffff) 7-метилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

gggggg) 7-етилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

hhhhhh) 6-метилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

iiiiii) 7-бензилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

jjjjjj) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілсульфаніл]-
пропан-1-ол, 

kkkkkk) диметил-{2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілсульфаніл]-етил}-амін, 

llllll) диметил [6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-іл-метил]амін, 

mmmmmm) 7-(2-пропокси-етокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

nnnnnn) N,N-диметил-N'-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]пipaзoл-3-iл)-пipидин-2-iл]-
eтaн-l,2-diaмiн, 

оооооо) N,N-диметил-N'-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-піридин-2-іл]-
пропан-1,3-діамін, 

рррррр) 3-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
оксазолідин-2-он, 

qqqqqq) 1-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
імідазолідин-2-он, 

rrrrrr) 3-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
3Н-бензооксазол-2-он, 

ssssss) диметил-(2-{4-[2-(6-метил-піридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
піридин-2-ілсульфаніл}-етил-амін, 

tttttt) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-2-піролідин-1-іл-хінолін, 

uuuuuu) 2-фенілсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

vvvvvv) 2-морфолін-4-іл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

wwwwww) 2-етилсульфаніл-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

хххххх) феніл-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-2-іл]-амін, 

уууууу) 2-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

zzzzzz) 2-етокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

ааааааа) 4-[2-(6-фенілсульфаніл-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

bbbbbbb) феніл-[6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-іл]-амін, 

ссссссс) 4-{2-[6-(4-метокси-феніл)-піридин-2-
іл]-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл}-
хінолін, 

ddddddd) 4-[2-(6-феніл-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

еееееее) 4-[2-(6-морфолін-4-іл-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

fffffff) 4-[2-(6-піролідин-1-іл-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 
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ggggggg) 4-[2-(6-метокси-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

hhhhhhh) 2-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
ізоіндол-1,3-діон, 

ііііііі) 7-(3-фтор-пропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

jjjjjjj) 7-(3-фтор-пропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

kkkkkkk) 7-(3-хлор-пропокси)-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

lllllll) 7-(3-хлор-пропокси)-6-метокси-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

mmmmmmm) 7-(3-хлор-пропокси)-4-[2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін, 

nnnnnnn) (1-{3-[7-(2-хлор-етокси)-хінолін-4-іл]-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-2-іл}-пропеніл)-
метилен-амін, 

ооооооо) N,N-діетил-2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-ацетамід, 

ррррррр) 7-[2-((2R)-1-метил-піролідин-2-іл)-
етокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 

qqqqqqq) диметил-{4-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-піридин-2-
ілокси]-бутил}-амін, 

rrrrrrr) 1-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-піридин-2-ілокси]-
пропіл}-піролідин-2-он, 

sssssss) 7-(1-метил-піпервдин-3-ілметокси)-4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін, 

ttttttt) 7-(3-N,N-диметиламіно-2-метил-
пропілокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

uuuuuuu) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-пропокси-
хінолін, 

vvvvvvv) 4-[6-бензилоксиметил-2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін, 

wwwwwww) метиловий складний ефір {4-[2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-ілокси}-оцтової кислоти, 

ххххххх) 7-ізопропокси-4-[2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 

ууууууу) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-(3-
морфолін-4-іл-пропокси)-хінолін, 

zzzzzzz) 4-(6-бензилоксиметил-2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-6-іл)-хінолін, 

аааааааа) 7-бензилокси-2-піридин-2-іл-3-
хінолін-4-іл-піразоло[1,5-а]піперидин, 

bbbbbbbb) 2-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
ацетамід, 

сссссссс) 7-(5-феніл-[1,2,4]оксадіазол-3-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

dddddddd) 7-(2,2-дифтор-бензо[1,3]діоксол-5-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

ееееееее) 7-[2-((2S)-1-метил-піролідин-2-іл)-
етокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 

ffffffff) 5-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксиметил]-
піролідин-2-он, 

gggggggg) 4-(6-феноксиметил-2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

hhhhhhhh) 4-(6-метилен-2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

іііііііі) 3-(4-фтор-феніл)-6-метилен-2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

jjjjjjjj) гідрохлорид 7-(1-метил-піперидин-2-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хіноліну, 

kkkkkkkk) гідрохлорид 7-[2-(1-метил-піролідин-
2-іл)-етокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хіноліну, 

llllllll) 1-оксид 4-[2-(6-метил-1-окси-піридин-2-
іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хіноліну, 

mmmmmmmm) 1-оксид 4-[2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хіноліну, 

nnnnnnnn) 4-[2-(6-метил-1-окси-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

оооооооо) 1-оксид 7-(3-хлор-пропокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хіноліну, 

рррррррр) 7-метансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

qqqqqqqq) 3-(4-фтор-феніл)-2-(6-метил-1-окси-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

rrrrrrrr) 4-(хінолін-N-1-оксид-4-іл)-3-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол, 

ssssssss) 6-метансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

tttttttt) 7-етансульфоніл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

uuuuuuuu) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[3-(піримідин-2-
сульфоніл)-пропокси]-хінолін, 

vvvvvvvv) 7-[3-(1-метил-1Н-імідазол-2-
сульфоніл)-пропокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

wwwwwwww) 7-[3-(4-хлор-бензолсульфоніл)-
пропокси]-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

хххххххх) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[3-(піридин-2-
ілметансульфоніл)-пропокси]-хінолін, 

уууууууу) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[3-(піридин-2-
ілметансульфініл)-пропокси]-хінолін, 

zzzzzzzz) 4-(хінолін-1-N-оксид-4-іл)-3-(6-
метилпіридин-2-іл-1-N-оксид)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол, 

ааааааааа) метиловий складний ефір 3-{4-[2-
(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилової кислоти, 

bbbbbbbbb) 3-{4-[2-(6-метилпіридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]хінолін-7-іл}-1-
піперидин-1-іл-пропенон, 

ссссссссс) метиловий складний ефір 3-{4-[2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
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b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-акрилової кислоти, 
ddddddddd) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-7-вініл-
хінолін, 

еееееееее) 4-[2-(6-бензил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

fffffffff) 7-бензил-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ggggggggg) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
карбонова кислота, 

hhhhhhhhh) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-
карбонова кислота, 

iiiiiiiii) 3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилова 
кислота, 

jjjjjjjjj) 3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-
пропіонова кислота, 

kkkkkkkkk) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-3-
хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-5-
іл]-бензойна кислота, 

lllllllll) циклопентиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

mmmmmmmmm) (2-морфолін-4-іл-етил)-амід 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

nnnnnnnnn) [2-(1Н-імідазол-4-іл)-етил]-амід 4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

ооооооооо) (2-метиламіно-етил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

ppppppppp) (3-метиламіно-пропіл)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

qqqqqqqqq) (2-диметиламіне-етил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

rrrrrrrrr) (4-метил-піперазин-1-іл)-[4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-іл]-метанон, 

sssssssss) циклобутиламід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

ttttttttt) циклопропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

uuuuuuuuu) (1-етил-пропіл)-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти, 

vvvvvvvvv) етиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

wwwwwwwww) ізобутил-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

ххххххххх) трет-бутиламід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

ууууууууу) ізопропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

zzzzzzzzz) пропіламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

аааааааааа) (2-метил-бутил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

bbbbbbbbbb) ((2S)-2-метил-бутил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

сссссссссс) (2S)-втор-бутиламід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти, 

dddddddddd) (2R)-втор-бутиламід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти, 

ееееееееее) ((1R)-1,2-диметил-пропіл)-амід 4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

ffffffffff) (піридин-4-ілметил)-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти, 

gggggggggg) (піридин-3-ілметил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

hhhhhhhhhh) (піридин-2-ілметил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

іііііііііі) амід 6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-карбонової 
кислоти, 

jjjjjjjjjj) 1-(4-метил-піперазин-1-іл)-2-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілокси]-етанон, 

kkkkkkkkkk) N-(2-диметиламіно-етил)-2-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілокси]-ацетамід, 

llllllllll) N-(2-диметиламіно-етил)-N-метил-2-[4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-7-ілокси]-ацетамід, 

mmmmmmmmmm) N,N-диметил-3-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілокси]-бензамід, 

nnnnnnnnnn) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 

оооооооооо) (2-диметиламіно-етил)-метил-
амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
Н]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

pppppppppp) (3-диметиламіно-пропіл)-метил-
амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
Н]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

qqqqqqqqqq) диметиламід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-Н]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

rrrrrrrrrr) метиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-Н]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

ssssssssss) піридин-2-іламід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

tttttttttt) N-(2,2-диметиламіно-етил)-N-метил-3-
{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонамід, 

uuuuuuuuuu) 2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-
карбонової кислоти (2-диметиламіно-етил)-амід, 

vvvvvvvvvv) (3-диметиламіно-пропіл)-амід 4-[2-
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(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонової кислоти, 

wwwwwwwwww) (2-морфолін-4-іл-етил)-амід 4-
[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонової кис-
лоти, 

хххххххххх) Ν,Ν-диметиламіноетиламід 1-[2-
(хінолін-4-іл)-1-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 

уууууууууу) (2-піперидин-1-іл-етил)амід 4-[2-(6-
метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]хінолін-7-карбонової кислоти, 

zzzzzzzzzz) N-(2-диметиламіно-етил)-3-{4-[2-
(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропюнамід, 

ааааааааааа) (3-диметиламіно-пропіл)-амід 4-
[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 

bbbbbbbbbbb) (3-піролідин-1-іл-пропіл)-амід 4-
[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 

ссссссссссс) (3-морфолін-4-іл-пропіл)-амід 4-
[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 

ddddddddddd) 3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
іл}-пропіонамід, 

еееееееееее) (2-диметиламіно-етил)-амід 4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-6-карбонової кислоти, 

fffffffffff) (2-морфолін-4-іл-етил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-6-карбонової кислоти, 

ggggggggggg) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-карбонова кис-
лота, 

hhhhhhhhhhh) гідразид 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-
карбонової кислоти, 

ііііііііііі) амід 4-(2-тридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-карбонової ки-
слоти, 

jjjjjjjjjjj (3-метиламіно-пропіл)-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-6-карбонової кислоти, 

kkkkkkkkkkk) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-iл)-хінолін-6-карбонової 
кислоти, 

lllllllllll) (2-гідрокси-етил)-амід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-
карбонової кислоти, 

mmmmmmmmmmm) гідразид 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

nnnnnnnnnnn) гідроксіамід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

ооооооооооо) (2-аміно-етил)-амід 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти, 

ррррррррррр) (2-гідрокси-етил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-

іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 
qqqqqqqqqqq) амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 

rrrrrrrrrrr) метиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 

sssssssssss) диметиламід 4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 

ttttttttttt) (3-диметиламіно-пропіл)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-сульфонової кислоти, 

uuuuuuuuuuu) діетиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
сульфонової кислоти, 

vvvvvvvvvvv) (2-піперидин-1-іл-етил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-сульфонової кислоти, 

wwwwwwwwwww) (2-гідрокси-етил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-сульфонової кислоти, 

ххххххххххх) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іламін, 

ууууууууууу) 2-диметиламіно-N-[4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-іл]-ацетамід, 

zzzzzzzzzzz) 3-диметиламіно-N-[4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-іл]пропіонамід, 

аааааааааааа) N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
метансульфонамід, 

bbbbbbbbbbbb) N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
ацетамід, 

сссссссссссс) (2-ацетиламіно-етил)-амід 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

dddddddddddd) N-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-метансульфонамід, 

ееееееееееее) 1-метил-1Н-імідазол-4-
сульфонової кислоти {3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амід, 

ffffffffffff) 1-(2-диметиламіно-етил)-3-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-іл]-сечовина, 

gggggggggggg) 1-(3-диметиламіно-пропіл)-3-[4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-7-іл]-сечовина, 

hhhhhhhhhhhh) 1-(2-гідрокси-етил)-3-[4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-іл]-сечовина, 

іііііііііііі) метиловий складний ефір [4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти, 

jjjjjjjjjjjj) 2-гідрокси-етиловий складний ефір [4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти, 

kkkkkkkkkkkk) 2-метокси-етиловий складний 
ефір [4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти, 

llllllllllll) 1,3-біс-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-сечовина, 
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mmmmmmmmmmmm) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
іловий складний ефір диметил-карбамінової кис-
лоти, 

nnnnnnnnnnnn) 7-бром-2-ізопропіл-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

оооооооооооо) 2-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-
іл}-пропан-2-ол, 

рррррррррррр) 7-(3-хлор-пропілсульфаніл)-4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін, 

qqqqqqqqqqqq) 7-бром-4-(4-хлор-2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

rrrrrrrrrrrr) 8-хлор-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 

ssssssssssss) 8-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 

tttttttttttt) 3-(7-бром-хінолін-4-іл)-2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-4-ол, 

uuuuuuuuuuuu) 7-бром-4-(4-метокси-2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло [1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін, 

vvvvvvvvvvvv) [3-(7-бром-хінолін-4-іл)-2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-4-
іл]-метиламін, 

wwwwwwwwwwww) 3-(7-бром-хінолін-4-іл)-2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-піроло[1,2-b]піразол-4-он, 

хххххххххххх) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
бензамід, 

уууууууууууу) N,N-диметил-3-[4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-
7-ілокси]-тіобензамід, 

zzzzzzzzzzzz) диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-бензил}-амін, 

ааааааааааааа) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-1Н-
хінолін-2-он, 

bbbbbbbbbbbbb) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол, 

ссссссссссссс) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-ол, 

ddddddddddddd) 6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ол, 

еееееееееееее) метиловий складний ефір 3-
{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонової 
кислоти, 

fffffffffffff) 4-(6-метил-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

ggggggggggggg) метиловий складний ефір 3-
{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-пропіонової 
кислоти, 

hhhhhhhhhhhhh) 7-аміно-4-[2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 

iiiiiiiiiiiii) N,N-диметил-3-{4-[2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-іл}-пропіонамід, 

jjjjjjjjjjjjj) N-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-

ацетамід, 
kkkkkkkkkkkkk) N-ацетил-N-{4-[2-(6-метил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін-7-іл}-ацетамід, 

lllllllllllll) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-
піразоло[1,5-а]піперидин-7-ол, 

mmmmmmmmmmmmm) 7-ацетокси-2-піридин-
2-іл-3-хінолін-4-іл-піразоло[1,5-а]піперидин, 

nnnnnnnnnnnnn) метил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-пропіл}-амін, 

ооооооооооооо) 7-(піперидин-4-ілокси)-4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін, 

ррррррррррррр) (2-аміно-1,1-диметил-етил)-
амід 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 

qqqqqqqqqqqqq) {6-[3-(4-фтор-феніл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-2-іл]-піридин-2-іл}-
метанол, 

rrrrrrrrrrrrr) [6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-піридин-2-іл]-метанол, 

sssssssssssss) 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-фенол, 

ttttttttttttt) 7-(1-метил-піролідин-3-ілметокси)-4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
3-іл)-хінолін, 

uuuuuuuuuuuuu) 7-(1-метил-піперидин-4-
ілметокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

vvvvvvvvvvvvv) (2-диметиламіно-1,1-диметил-
етил)-амід 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 

wwwwwwwwwwwww) (S)-[3-(4-фтор-феніл)-2-
(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-метанол, 

ххххххххххххх) (R)-[3-(4-фтор-феніл)-2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-метанол, 

ууууууууууууу) (S)-[3-(4-фтор-феніл)-2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-ацетонітрил, 

zzzzzzzzzzzzz) (R)-[3-(4-фтор-феніл)-2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-6-іл]-ацетонітрил, 

аааааааааааааа) 4-(3-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-хінолін, 

bbbbbbbbbbbbbb) 4-(6-піридин-2-іл-2,3-дигідро-
піразоло[5,1-b]оксазол-7-іл)-хінолін, 

сссссссссссссс) 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
оксазолідин-2-он, 

dddddddddddddd) 1-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
імідазолідин-2-он, 

ееееееееееееее) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(піридин-4-
ілметокси)-хінолін, 

ffffffffffffff) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-(3-піридин-3-іл-
пропокси)-хінолін, 

gggggggggggggg) 7-(4,5-дигідро-1Н-імідазол-2-
іл)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін, 
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hhhhhhhhlihhhhh) 4-[5-(4-фтор-феніл)-2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін (енантіомер А), 

іііііііііііііі) 4-[5-(4-фтор-феніл)-2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін (енантіомер В), 

jjjjjjjjjjjjjj) 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-
піразоло[5,1-с]морфолін, 

kkkkkkkkkkkkkk) 4-[2-(6-вініл-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

llllllllllllll) 3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-
акрилова кислота, 

mmmmmmmmmmmmmm) 7-(6-метил-
піридазин-3-ілокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

nnnnnnnnnnnnnn) 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-7-[4-(4-піримідин-2-іл-
піперазин-1-іл)-бутокси]-хінолін, 

оооооооооооооо) 7-{3-[4-(2-метокси-феніл)-
піперазин-1-іл]-пропокси}-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

рррррррррррррр) піридин-2-іл-{3-[4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-ілокси]-пропіл}-амін, 

qqqqqqqqqqqqqq) (2-диметиламіно-1-метил-
етил)-амід 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової 
кислоти, 

rrrrrrrrrrrrrr) амід 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
карбонової кислоти, 

ssssssssssssss) (3-диметиламіно-пропіл)-амід 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти, 

tttttttttttttt) (2-диметиламіно-етил)-метил-амід 4-
[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кис-
лоти, 

uuuuuuuuuuuuuu) N,N-димeтил-3-{4-[2-(6-
мeтил-пipидин-2-iл)-5,6-дигiдpo-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акриламід, 

vvvvvvvvvvvvv) 1-оксид 4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хіноліну, 

wwwwwwwwwwwwww) 7-бензилокси-4-[2-(6-
метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін, 

хххххххххххххх) 4-[2-(6-хлор-6-дигідро-4Н-
піроло-піридин-2-іл)-5 [1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

уууууууууууууу) метиловий складний ефір 6-
(3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-
2-іл)піридин-2-карбонової кислоти, 

zzzzzzzzzzzzzz) 4-(7-хлорхінолін-4-іл)-3-
(піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол, 

ааааааааааааааа) 4-(2-фуран-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

bbbbbbbbbbbbbbb) метиловий складний ефір 
3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-акрилової 
кислоти, 

ссссссссссссссс) 4-[2-(2-метил-тіазол-4-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін, 

ddddddddddddddd) 3-(4-фтор-феніл)-2-(2-
метил-тіазол-4-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол, 

еееееееееееееее) 4-[2-(2-метил-2Н-піразол-3-

іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 

fffffffffffffff) 4-(2-тіазол-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін, 

ggggggggggggggg) 4-[2-(1-метил-1Н-імідазол-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін, 

hhhhhhhhhhhhhhh) 6,7-дихлор-4-[2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло [1,2-b]піразол-
3-іл]-хінолін, 

ііііііііііііііі) (S)-6-бензилоксиметил-3-(4-фтор-
феніл)-2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол, 

jjjjjjjjjjjjjjj) N,N-диметил-3-{4-[2-(6-метил-піридин-
2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-
хінолін-7-іл}-акриламід, та фармацевтично прийн-
ятні солі, складні ефіри та проліки цих сполук. 

Перелічені вище сполуки є лише типовими 
прикладами речовин згідно з винаходом і жодним 
чином не обмежують його обсяг. 

Сполуки, розкриті в цьому описі, можна одер-
жати згідно з поданими нижче схемами та прикла-
дами. Приклади ні в якому разі не можуть розгля-
датися як такі, що будь-яким чином обмежують 
способи одержання сполук. 

Для фахівця зрозуміло, що введення деяких 
замісників може спричинити асиметрію сполук Фо-
рмули (І). Цей винахід охоплює всі енантіомери та 
суміші енантіомерів, в тому числі рацемати. Серед 
сполук згідно з винаходом, які містять хіральні 
центри, перевага віддається індивідуальним енан-
тіомерам. 

Сполуки згідно з цим винаходом можуть бути 
одержані за різноманітними методиками; деякі з 
них ілюстровані поданими нижче Схемами. Для 
фахівця зрозуміло, що окремі стадії поданих ниж-
че схем можна варіювати з метою одержання спо-
лук Формули (І). Конкретна послідовність стадій, 
необхідних для одержання сполук Формули (І), 
залежить від конкретної сполуки, яку треба синте-
зувати, вихідної сполуки та відносної лабільності 
заміщених фрагментів. 

Схема І 

 
Сполуки Формули (І) можна одержати кількома 

різними способами синтезу. Згідно зі Схемою І, в 
Способах А та В застосовується циклізація відпо-
відно заміщеного алкіліденаміно-піролідин-2-ону 
(1) (Спосіб А) або відповідно заміщеного алканон-
алкен-гідразиду (2) (Спосіб В). Для фахівця зрозу-
мілим є також Спосіб С - конденсація відповідно 
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заміщеного алкіну (3) із заміщеним синтоном (4) 
для одержання сполук Формули (І). 

Стадія а відображає циклізацію сполуки фор-
мули (1) або заміщеної сполуки формули (2), де 
групи R можуть бути будь-якими групами, визна-
ченими вище як групи R1, R2 або R3 Формули (І). 
У типовому випадку відповідну сполуку формули 
(1) вводять в контакт із відповідною основою, яка 
може утворювати аніон гідразону, наприклад, діі-
зопропіламідом літію, біс-(триметилсиліл)амідом 
калію, біс-(триметилсиліл)амідом літію, біс-
(триметилсиліл)амідом натрію, гідридом натрію, 
гідридом літію, гідридом калію, алкілатами натрію 
(гідроксидом натрію, метилатом натрію або етила-
том натрію) або алкілатами калію (гідроксидом 
калію, метилатом калію, трет-бутилатом калію або 
етилатом калію), причому перевага серед основ 
віддається гідриду натрію. Реакцію проводять у 
відповідному розчиннику, наприклад, в тетрагід-
рофурані, Ν,Ν-диметилформаміді, диметилсуль-
фоксиді або в толуолі, у варіанті, якому віддається 
перевага, в Ν,Ν-диметилформаміді, при темпера-
турі приблизно від 0°С до 100°С. Одержані проду-
кти можна виділити та очистити добре відомими в 
практиці способами, наприклад, осадженням, фі-
льтруванням, екстракцією, випаровуванням, роз-
тиранням, хроматографією та перекристалізацією. 
Факультативно можна застосувати варіант стадії b 
за Схемою І для одержання похідних 4,5,6,7-
тетрагідропіразоло[1,5-а]піридину, де n=2, з метою 
одержання відповідних похідних Формули (І), як 
показано в Способі В. 

Іншим варіантом одержання сполук Формули 
(І), зрозумілим для фахівця, є Спосіб С, стадія b за 
Схемою І, відома та поширена в практиці [Ранга-
натан та інші - Ranganathan, Darshan; Bamezai, 
Shakti, Tetrahedron Lett., 1983, 1067-1070]. Напри-
клад, алкін (3) вводять в реакцію зі сполукою (4) у 
придатному розчиннику, наприклад, у тетрагідро-
фурані, Ν,Ν-диметилформаміді, толуолі або кси-
лолі, у варіанті, якому віддається перевага, у кси-
лолі, при температурі приблизно від 0°С до 150°С. 
Одержані продукти можна виділити та очистити 
вищезгаданими способами. 

Схема ІI 

 
Схема II, стадія с, ілюструє ацилювання при-

датної ароматичної та/або гетероароматичної 
сполуки формули (5) придатним карбонільним 
складним ефіром формули (6) з одержанням спо-
луки формули (7). Ароматичні та/або гетероаро-

матичні сполуки формули (5) є комерційно доступ-
ними або можуть бути одержані шляхом конден-
сації-циклізації із застосуванням придатного замі-
щеного арил-гетероариламіну формули (8), де R" 
має значення, описані вище як замісники R2 у Фо-
рмулі (І). Наприклад, метилвінілкетон можна ввес-
ти в реакцію зі сполукою формули (8) у присутності 
кислоти для одержання метил-ароматичних або 
метил-гетероароматичних сполук формули (5). 
Для ацилювання сполук формули (5) необхідно, 
щоб група X формули (6) являла собою придатну 
рухому групу, наприклад, C1-C6-алкоксигрупу, дво-
заміщений амін, галоїд, C1-C6-тіоефір або арилтіо-
групу; перевага віддається двозаміщеному аміну. 
Реакцію, як правило, проводять у присутності при-
датної основи, яка може утворювати аніон сполуки 
формули (5), наприклад, діізопропіламіду літію, 
біс-(триметилсиліл)аміду калію, біс-
(триметилсиліл)аміду літію, біс-
(триметилсиліл)аміду натрію, гідриду натрію, гід-
риду літію, гідриду калію, алкілатів натрію (мети-
лату натрію або етилату натрію) або алкілатів ка-
лію (метилату калію, трет-бутилату калію або 
етилату калію), причому перевага серед основ 
віддається біс-(триметилсиліл)аміду калію. Реак-
цію проводять, як правило, у відповідному розчин-
нику, наприклад, в тетрагідрофурані, толуолі або 
їх суміші, при температурі від приблизно -78°С до 
температури навколишнього середовища. Одер-
жаний продукт - сполуку формули (7) - можна ви-
ділити та очистити добре відомими в практиці спо-
собами, наприклад, осадженням, фільтруванням, 
екстракцією, випаровуванням, розтиранням, хро-
матографією та перекристалізацією. Іншим варіан-
том ацилювання на стадії с є застосування замість 
метил-ароматичних або метил-гетероароматичних 
сполук формули (5) нітрилу формули (10). Одер-
жаний продукт формули (11) можна перетворити в 
сполуку формули (7) шляхом гідролізу нітрильної 
групи з подальшим відщепленням карбоксилу. Як 
правило, сполуку формули (11) розчиняють в роз-
чині галоїдоводневої кислоти, переважно хлоро-
водню. Реакцію виконують при температурах від 
приблизно температури навколишнього середо-
вища до температури кипіння протягом приблизно 
24год. Цей тип реакції є добре відомим та поши-
реним у практиці [Ларок - R.C.Laroc, 
Comprehensive Organic Transformations, copyright 
1989, VCH, с.993]. Сполуки формули (10) можна 
одержати шляхом оброблення придатної метил-
ароматичної або метил-гетероароматичної сполу-
ки агентом галоїдування, наприклад, N-
галоїдсукцинімідами, у варіанті, якому віддається 
перевага, N-бромсукцинімідом,- в чотирихлорис-
тому вуглеці та подальшої реакції одержаної гало-
їдметил-ароматичної проміжної сполуки з джере-
лом нітрилу, наприклад, ціанідом літію, ціанідом 
калію або триметилсилілціанідом, у варіанті, якому 
віддається перевага, ціанідом натрію. Реакцію 
проводять при температурі навколишнього сере-
довища протягом приблизно 24год., як показано 
для стадії d, і одержують похідні ацетонітрилу фо-
рмули (10) [Ларок - R.C. Laroc, Comprehensive 
Organic Transformations, copyright 1989, VCH, 
с.313; Eur. J. Org. Chem. 1999, 2315-2321]. 

Згідно зі схемою II, стадія f, для одержання 
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сполук формули (1) сполуку формули (7) вводять у 
контакт із придатною сполукою формули (9); цей 
тип сполук є добре відомим та поширеним у прак-
тиці (Тейлор та інші - Е.С. Taylor, N.F. Haley, R.J. 
Clemens, J. Amer. Chem. Soc. 1981, 7743-7752). Як 
правило, реакцію проводять в кислотному розчин-
нику, наприклад, в оцтовій кислоті, та в присутнос-
ті придатного агента зв'язування кислоти, напри-
клад, піридину або триетиламіну. Реакцію 
проводять при температурах від приблизно 60°С 
до температури навколишнього середовища про-
тягом 4-24год. Продукти реакції можна виділити та 
очистити вищезгаданими способами. 

Схема ІІІ 

 
Інший зрозумілий для фахівця варіант одер-

жання сполук Формули (І) показано на Схемі III. 
Схема ІІІ, стадія g, ілюструє конденсацію за 

Кляйзеном двох придатних заміщених карбоніль-
них складних ефірів, де X в обох сполуках форму-
ли (6) та формули (13) є придатною рухомою гру-
пою, описаною вище, у варіанті, якому віддається 
перевага, С1-С6-алкоксигрупою. Конденсація за 
Кляйзеном широко відома та поширена в практиці 
[Марч - J. March, Advanced Organic Chemistry, 
copyright 1985, John Wiley and Sons, Inc., cc.437-
439]. Продукти формули (14) можна виділити та 
очистити вищезгаданими способами. 

Згідно зі Схемою III, умови стадії f можна за-
стосувати для реакції сполуки формули (14) із 
придатною сполукою формули (9) для одержання 
сполуки формули (15). Як правило, реакцію про-
водять у придатному розчиннику, наприклад, в 
етанолі, N-метилпіролідиноні або піридині; перева-
га віддається піридину. Реакцію проводять при 
температурах від приблизно 60°С до температури 
навколишнього середовища протягом 4-24год. 
Продукти реакції можна виділити та очистити ви-
щезгаданими способами. 

Стадія а, як описано вище, ілюструє цикліза-
цію сполуки формули (15) з одержанням факуль-
тативно заміщеної сполуки формули (16). Як пра-
вило, придатну сполуку формули (15) вводять у 
реакцію з придатною основою, яка може утворю-
вати аніон гідразону, у варіанті, якому віддається 
перевага, з гідридом натрію, у придатному розчин-
нику, у варіанті, якому віддається перевага, в Ν,Ν-
диметилформаміді, при температурі приблизно від 
0°С до 100°С. Факультативно може бути викона-
ний гідроліз складного ефіру карбонової кислоти 
формули (16). Продукти реакції можна виділити та 
очистити вищезгаданими способами. 

Стадія h ілюструє перетворення карбонової 
кислоти формули (16) в галоїдзаміщену сполуку 
формули (17). Це перетворення добре відоме та 
поширене в практиці [Ларок - R.C. Laroc, 

Comprehensive Organic Transformations, 2
nd

 Ed., 
copyright 1999, John Wiley and Sons, cc.741-742]. 
Галоїд у формулі (17) може бути використаний як 
рухома група в комбінації із заміщеною арил- або 
гетероарилборною кислотою або її ефіром у при-
сутності придатного паладієвого каталізатора, у 
варіанті, якому віддається перевага, тетра-
кіс(трифенілфосфін)паладію(0), та придатної ос-
нови, наприклад, карбонату калію, для подальшо-
го одержання сполук Формули (І) [реакція Судзукі 
описана в роботі Міряура та інших - Miryaura N., 
Yanagi Т., Suzuki A. The Palladium-Catalyzed Cross 
Coupling Reaction of Phenylboronic Acid with 
Haloarenes in the Presence of Bases. Synth. 
Commun., 1981, 513-518]. 

Схема IV 

 
Схема IV, стадія j, ілюструє реакцію карбоні-

лювання для одержання сполук формул (6) та 
(20), де X є придатною рухомою групою, описаною 
вище, у варіанті, якому віддається перевага, гало-
їдом. Для одержання сполук формули (6) та фор-
мули (20) використовують відповідно сполуки фо-
рмули (18) та формули (19). Карбонільну групу в 
формулі (6) та формулі (20) можна піддавати по-
дальшому синтетичному перетворенню з метою 
введення рухомої групи X, описаної вище. Група Υ 
може являти собою ароматичний або гетероаро-
матичний галоїдзаміщений фрагмент, і реакцію 
можна проводити в присутності монооксиду вугле-
цю, придатного нуклеофілу, наприклад, аміну або 
спирту, в присутності каталізатора на основі пала-
дію (0) або паладію (II), наприклад, 1,1'-
біс(дифенілфосфін)фероцен]-дихлорпаладію(ІІ) в 
дихлорметані, тетра-
кіс(трифенілфосфін)паладію(0), біс-
(трифенілфосфін)паладію(ll)-хлориду або пала-
дій(ll)-ацетату, трис-(бензиліденацетон)-
дипаладію(0), дихлориду паладію, паладій-
біс(трифторацетату), у варіанті, якому віддається 
перевага, 1,1'-біс(дифенілфосфін)фероцен]-
дихлорпаладію(ІІ) в дихлорметані. Усі реагенти 
об'єднують у придатному розчиннику, як правило, 
в тетрагідрофурані, толуолі або диметиловому 
ефірі етиленгліколю, і перемішують при темпера-
турі від приблизно 0°С до 80°С. Усі продукти мож-
на виділити та очистити вищезгаданими способа-
ми. 

Схема V 
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Схема V ілюструє перетворення факультатив-
но заміщених гетероарилів у факультативно замі-
щені похідні карбонових кислот. Послідовності 
реакцій такого типу добре відомі та поширені в 
практиці (Файф - W.K. Fife, J. Org. Chem. 1983, 
1375-1377). Типовий приклад цих реакцій подано 
нижче. Наприклад, на стадії k факультативно за-
міщений піридин формули (21), де R має значен-
ня, описані вище для замісників R1 або R2 Форму-
ли (І), обробляють пероксидом водню в оцтовій 
кислоті при кипінні зі зворотним холодильником. 
Сполуку формули (23) одержують із неочищеного 
проміжного продукту формули (22) шляхом вида-
лення розчинника, використаного на стадії k, та 
додавання джерела нітрилу, у варіанті, якому від-
дається перевага, триметилсилілціаніду, разом із 
двозаміщеним галоїдкарбамілом, наприклад, ди-
метилкарбамілхлоридом. Реакцію проводять при 
температурі навколишнього середовища протягом 
приблизно 24год. Усі продукти можна виділити та 
очистити вищезгаданими способами. 

За Схемою V, стадія є, нітрил формули (23) гі-
дролізують кислотою і одержують карбонову кис-
лоту формули (24). Як правило, сполуку формули 
(23) розчиняють в розчині галоїдводневої кислоти, 
у варіанті, якому віддається перевага, хлоровод-
ню. Реакцію проводять при температурах від при-
близно температури навколишнього середовища 
до температури кипіння протягом приблизно 
24год. Цей тип реакції є добре відомим та поши-
реним у практиці [Ларок - R.C. Laroc, 
Comprehensive Organic Transformations, copyright 
1989, VCH, с.993]. Сполуку формули (24), як пока-
зано на стадії m, можна потім перетворити в при-
датну карбонільну сполуку з рухомою групою, де X 
- придатна рухома група, описана вище. Це перет-
ворення є добре відомим та поширеним у практиці 
[Ларок - R.C. Laroc, Comprehensive Organic 
Transformations, copyright 1989, VCH, с.966]. 

За альтернативним варіантом, карбонову кис-
лоту формули (24) можна відновити до відповідно-
го спирту дією борану в тетрагідрофурані, а потім 
перетворити в сполуку з рухомою групою. Це пе-
ретворення є добре відомим та поширеним у 
практиці [Ларок - R.C. Laroc, Comprehensive 
Organic Transformations, copyright 1989, VCH, с 552 
- відновлення; с.335 - перетворення в сполуку з 
рухомою групою]. Цільові продукти можна виділи-
ти та очистити вищезгаданими способами. 

Схема Vl 

 
Схема VI, стадія о, ілюструє гідразинування 

сполуки формули (7) з одержанням гідразону фо-
рмули (27). Як правило, реакцію проводять із за-
стосуваням придатного джерела гідразину, у варі-
анті, якому віддається перевага, безводного 
гідразину, в кислотному розчині, що складається зі 
спирту, наприклад, метанолу, етанолу або пропа-

нолу, та галоїдводневої кислоти, у варіанті, якому 
віддається перевага, хлороводню. Одержаний 
продукт можна виділити та очистити вищезгада-
ними способами. Сполуки формули (28) є комер-
ційно доступними або можуть бути одержані шля-
хом розкривання циклу відповідного заміщеного 
циклічного складного ефіру. Стадія p ілюструє та-
ке розкривання циклу, яке можна виконати шляхом 
кислотного гідролізу із застосуванням, наприклад, 
бромоводню з оцтовою кислотою або триметила-
люмінію, з одержанням відповідних похідних кар-
бонових кислот, які потім можна перетворити в 
сполуки формули (28). 

На описаній вище стадії с, згідно зі Схемою VI, 
гідразони формули (27) перетворюють у гідразиди 
формули (2) шляхом ацилювання сполуками фор-
мули (28). Сполука формули (28) може являти 
собою придатну похідну карбонової кислоти, де X - 
придатна рухома група, описана вище, у варіанті, 
якому віддається перевага, галоїд, найкраще хлор, 
і де n та m можуть означати 1 атом або 2 атоми 
вуглецю. Реакцію проводять у присутності агента 
зв'язування кислоти, наприклад, піридину або три-
етиламіну. Реагенти об'єднують, продукти виділя-
ють та очищають вищезгаданими способами. Пе-
ретворення амінів в аміди шляхом ацилювання 
добре відоме та поширене в практиці [Ларок - R.C. 
Laroc, Comprehensive Organic Transformations, 
copyright 1989, VCH, с.979]. 

Схема Vll 

 
Для фахівця зрозумілим є одержання сполуки 

формули (3) шляхом сполучення алкіну з арома-
тичною галоїдною похідною в присутності паладію 
як каталізатора. Така реакція є добре відомою та 
поширеною в практиці [Райш та інші - J. Reisch, G. 
Gunagerath, J. Heterocycl. Chem. 1993, 1057-1060; 
Іноуе та інші - Μ. Inouye, Т. Miyake, Μ. Furusyo, Η. 
Nakazumi, J. Amer. Chem. Soc. 1995, 12416-12425]. 
Наприклад, за Схемою VII, стадія q, в реакцію 
вводять придатний заміщений алкін формули (29) 
та заміщену сполуку формули (30), де R' та R" 
описані вище як замісники відповідно R1 та R2 в 
Формулі (І), Υ може бути придатною рухомою гру-
пою, наприклад, галоїдом, а група R може бути 
однією або кількома групами, описаними вище. Як 
правило, реакцію проводять шляхом об'єднання 
сполуки формули (30) з каталізатором на основі 
паладію(0) або паладію(II), описаним вище, у варі-
анті, якому віддається перевага, з біс-
(трифенілфосфін)паладій(ll)-хлоридом, та придат-
ною основою, наприклад, триалкіламіном або пі-
ридином, у варіанті, якому віддається перевага, 
триетиламіном, разом із галогенідом міді(І) для 
спрощення сполучення зі сполукою формули (29). 
Усі реагенти об'єднують у придатному розчиннику, 
як правило, в тетрагідрофурані, толуолі або диме-
тиловому ефірі етиленгліколю, і перемішують при 
температурі від приблизно 0°С до 80°С. Усі проду-
кти можна виділити та очистити вищезгаданими 
способами. 
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Схема Vlll 

 
Схема VIII ілюструє введення гетероатома в 

ациклічну частину циклу сполуки Формули (І). На 
стадії r придатну сполуку формули (27) вводять в 
реакцію з похідною моноалкілового складного ефі-
ру щавлевої кислоти, наприклад, з етилоксалілх-
лоридом, і одержують сполуку формули (31). Як 
правило, реакцію проводять у придатному розчин-
нику, наприклад, у піридині, при температурах від 
температури навколишнього середовища до тем-
ператури кипіння. Одержані продукти можна виді-
лити та очистити вищезгаданими способами. 

За реакцією стадії s сполуку формули (31) пе-
ретворюють у лактон формули (32) шляхом послі-
довності реакцій. Придатну сполуку формули (31) 
розчиняють у придатному розчиннику, наприклад, 
у тетрагідрофурані, Ν,Ν-диметилформаміді або 
толуолі, у варіанті, якому віддається перевага, в 
Ν,Ν-диметилформаміді, при температурі приблиз-
но від 0°С до 80°С. Використовують придатну ос-
нову, наприклад, карбонат натрію, бікарбонат на-
трію, карбонат цезію, бікарбонат цезію, карбонат 
літію, карбонат калію, у варіанті, якому віддається 
перевага, карбонат цезію, в кількості 1-3 молярних 
еквівалентів, разом із придатним алкілювальним 
реагентом, наприклад, галоїдзаміщеним спиртом, 
у варіанті, якому віддається перевага, з 2-
брометанолом. Одержані продукти можна виділи-
ти та очистити вищезгаданими способами. 

Стадія t ілюструє розкриття циклу та віднов-
лення сполуки формули (32) з одержанням сполу-
ки формули (33), яка містить дві спиртові групи. Як 
правило, реакцію проводять із використанням 
придатного відновлювального агента, наприклад, 
боранів (боргідриду натрію, комплексу борану з 
метилсульфідом або боргідриду калію) або гідри-
дів алюмінію (алюмогідриду літію, алюмогідриду 
натрію або алюмогідриду калію, у варіанті, якому 
віддається перевага, алюмогідриду літію). Усі зга-
дані реагенти об'єднують у придатному розчинни-
ку, як правило, в дихлорметані, хлороформі, тет-
рагідрофурані, діоксані або в діетиловому ефірі, і 
перемішують протягом від 1год. до 72год. при те-
мпературі від температури навколишнього сере-
довища до температури кипіння розчинника. Ці-
льовий продукт можна виділити та очистити 
вищезгаданими способами. 

Реакція стадії і ілюструє замикання циклу в 
сполуці формули (33) з утворенням сполуки фор-
мули (34), яка є похідною сполуки Формули (І). 
Дигідроксильну сполуку формули (33) змішують із 
відповідною основою, наприклад, із гідридом на-
трію, гідридом калію, як правило, в кількості 2-4 
молярних еквівалента основи на один молярний 
еквівалент дигідроксильної сполуки. До реакційної 

суміші додають придатний сульфонілувальний 
реагент, наприклад, n-толуолсульфонілхлорид, n-
нітробензолсульфонілхлорид, ангідрид трифтор-
метансульфокислоти або, у варіанті, якому відда-
ється перевага, метансульфонілхлорид для пере-
творення гідроксильної групи сполуки формули 
(33) у придатну рухому групу. Реакцію проводять у 
придатному розчиннику, наприклад, в дихлорме-
тані, хлороформі, тетрагідрофурані, діоксані або в 
діетиловому ефірі, у варіанті, якому віддається 
перевага, в тетрагідрофурані, і перемішують про-
тягом від 1год. до 24год. при температурі від при-
близно 0°С до температури навколишнього сере-
довища. Цільовий продукт можна виділити та 
очистити вищезгаданими способами. 

Схема IX 

 
Схема IX ілюструє заміщення груп R1 та R2 

сполуки Формули (І). Типовим прикладом перетво-
рення є стадія ν - нуклеофільне приєднання при-
датних сполук формули (35) та формули (36), де Ζ 
є галоїд, наприклад, хлор, бром або йод, або похі-
дна складного ефіру сульфонової кислоти, замі-
щена в будь-якому положенні ароматичного циклу; 
ці сполуки можна піддавати нуклеофільному замі-
щенню придатними нуклеофілами, де групи R 
описано вище, з одержанням відповідно сполук 
формули (37) та формули (38). Як правило, реак-
цію проводять у присутності С1-С6-алкоголяту або 
аміну з різними замісниками без розчинника або в 
Ν,Ν-диметилформаміді, толуолі або ксилолі, у 
варіанті, якому віддається перевага, в Ν,Ν-
диметилформаміді, при температурі від приблизно 
100°С до температури кипіння. В альтернативному 
варіанті можна застосовувати сполуки нуклеофілів 
з металами, наприклад, триалкілстаніли, або бо-
рани з придатними основами, наприклад, алкіла-
тами натрію (метилатом натрію або етилатом на-
трію) чи алкілатами калію (метилатом калію або 
етилатом калію), в присутності паладієвих каталі-
заторів, описаних вище, переважно тетракіс-
(трифенілфосфін)-паладію(0). Для подальшого 
введення замісників при атомах СЗ та С4 піразо-
льного циклу сполуки Формули (І) фахівець може 
застосувати як сполуку нуклеофілу з металом маг-
ній-галоїдний реагент (реактив Гріньяра) разом із 
паладієвим каталізатором. Усі реагенти об'єдну-
ють у відповідному розчиннику, у варіанті, якому 
віддається перевага, в тетрагідрофурані, толуолі 
або диметиловому ефірі етиленгліколю, і перемі-
шують при температурі від температури навколи-
шнього середовища до температури кипіння зі 
зворотним холодильником. Усі продукти можна 
виділити та очистити вищезгаданими способами. 
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Схема X 

 
Схема X ілюструє спосіб оброблення гідроксі-

арильних сполук формули (40) із метою подаль-
шого алкілювання та перетворень для одержання 
додаткових сполук згідно з цим винаходом, де гру-
пи R відповідають поданим вище визначенням. 
Типові перетворення показано на Схемі X. 

Стадія w ілюструє відщеплення групи захисту 
від захищеного гідроксилу ароматичної сполуки 
формули (39) з одержанням сполуки формули 
(40), де символ "Pg" може означати алкілат. Від-
щеплення групи захисту добре відоме та пошире-
не в практиці (Гріні та Вутс - T.W. Greene, P.G.V. 
Wuts, Protective Groups in Organic Synthesis, 
copyright 1991, Jonh Wiley and Sons, Inc., с.146-
149). Продукт формули (40) можна виділити та 
очистити вищезгаданими способами.  

Стадія х ілюструє утворення простого арило-
вого ефіру формули (40) з метою одержання спо-
луки Формули (І). Одержання простого арилового 
ефіру добре відоме та поширене в практиці [Марч 
- J. March, Advanced Organic Chemistry, copyright 
1985, John Wiley and Sons, Inc., cc.342-343, 589; 
Манді, Еллерд - В.Р. Mundy, M.G. Ellerd, Name 
Reactions and reagents in Organic Synthesis, 
copyright 1988, John Wiley and Sons, Inc., cc.242, 
530; Сойєр та інші - J.S. Sawyer et al, J. Org. Chem. 
1998, 63, 6338-6343]. Одержані продукти можна 
відділити та очистити вищезгаданими способами. 

Стадія у ілюструє алкілювання сполуки фор-
мули (40) для одержання різноманітним чином 
заміщених сполук формули (41), де рухомі групи 
Lg та Lg' можуть означати такі рухомі групи, як 
галоїди, іони оксонію, алкілперхлорати, складні 
ефіри амоніоалкансульфонатів, алкілфторсуль-
фонати, нонафлати, трезилати, трифлати та скла-
дні ефіри сульфонових кислот, у варіанті, якому 
віддається перевага, мезилат або тозилат, але не 
тільки названі сполуки; при цьому Lg та Lg' не є 
однаковими групами. Як правило, придатну сполу-
ку формули (40) вводять в реакцію з придатною 
основою, яка здатна утворювати аніон фенолу, 

наприклад, із карбонатом літію, карбонатом на-
трію, карбонатом калію, карбонатом цезію, гідри-
дом натрію, гідридом літію, гідридом калію, причо-
му перевага серед основ віддається карбонату 
цезію, у присутності сполуки формули (42). Реак-
цію проводять у придатному розчиннику, напри-
клад, в тетрагідрофурані, Ν,Ν-диметилформаміді, 
диметилсульфоксиді, диметилацетаміді або толу-
олі, у варіанті, якому віддається перевага, в Ν,Ν-
диметилформаміді, при температурі приблизно від 
0°С до 100°С. Одержані продукти можна виділити 
та очистити вищезгаданими способами. 

Стадія z ілюструє нуклеофільне заміщення ру-
хомої групи Lg нуклеофілом з утворенням сполуки 
формули (43). Нуклеофільне заміщення добре 
відоме та поширене в практиці [Марч - J. March, 
Advanced Organic Chemistry, copyright 1985, John 
Wiley and Sons, Inc., cc.255-446]. Як правило, спо-
луку формули (41) вводять в реакцію з нуклеофі-
лами формули (44), які, як правило, є первинні 
аміни, вторинні аміни, спирти або тіоли, але не 
тільки такі сполуки. Реакцію проводять у придат-
ному розчиннику, наприклад, в тетрагідрофурані, 
Ν,Ν-диметилформаміді, диметилсульфоксиді, ди-
метилацетаміді або толуолі, у варіанті, якому від-
дається перевага, в Ν,Ν-диметилформаміді, при 
температурі приблизно від 0°С до 100°С. Одержа-
ні продукти можна виділити та очистити вищезга-
даними способами. 

Схема XI 

 
Для фахівця зрозумілі реакції окиснення спо-

лук Формули (І) із метою одержання подальших 
сполук згідно з цим винаходом. Типові приклади 
показано на Схемі XI. Наприклад, сполуку, яка 
містить сірку або азот, можна окиснити до оксиду 
(по азоту або по сірці) або до діоксиду (по сірці) 
дією окиснювачів. Як правило, сполуку Формули (І) 
вводять у контакт з окиснювачем, яким може бути, 
наприклад, пероксид водню, пероксид ацетоїлу, 
пероксид бензоїлу, пероксид трет-бутилу, озон, 
реагент Охоnе

®
, у варіанті, якому віддається пере-

вага, Охоnе
®
, але не тільки ці сполуки, у присутно-

сті кислоти, якою може бути, наприклад, хлористо-
воднева, сірчана, азотна, фосфорна, оцтова, 
трифтороцтова кислота, у варіанті, якому відда-
ється перевага, оцтова кислота, але не тільки вка-
зані кислоти. Реакцію проводять у придатному 
розчиннику, наприклад, у тетрагідрофурані, воді, 
спирті, наприклад, в етанолі або метанолі, але не 
тільки в цих спиртах, у варіанті, якому віддається 
перевага, в суміші води з тетрагідрофураном, при 
температурі приблизно від 0°С до 100°С. Окис-
нення є добре відомим та поширеним у практиці 
способом (Марч - J. March, Advanced Organic 
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Chemistry, copyright 1985, John Wiley and Sons, 
Inc., cc.1089-1090). 

Схема XII 

 
Для фахівця зрозумілі реакції сполучення з ви-

користанням паладієвих каталізаторів із метою 
одержання подальших сполук згідно з цим вина-
ходом, показані на Схемі XII. 

Заміщення арилів можна виконувати із засто-
суванням сульфонільної рухомої групи X в комбі-
нації із заміщеною арил- або гетероарилборною 
кислотою або її складним ефіром у присутності 
придатного паладієвого каталізатора та придатної 
основи, наприклад, карбонату калію, як описано 
вище для Схеми III. Іншою реакцією, що викону-
ється в присутності паладієвого каталізатора, є 
введення алкенільних замісників, яку можна здійс-
нити шляхом взаємодії відповідного галоїдарилу з 
алкеном у присутності придатної основи, напри-
клад, триетиламіну, паладієвого каталізатора та 
придатного ліганду, наприклад, трифенілфосфіну. 
Одержаний алкен можна відновити шляхом гідру-
вання і одержати алканову похідну [Реакція Гекка, 
дивись Уїткомб та інші - NJ. Whitcombe, K.K. Hii, 
S.E. Hibson, Advances in the Heck chemistry of aryl 
bromides and chlorides, Tetrahedron, 2001, 57(35), 
7449-7476]. 

Для фахівця зрозумілим є також карбонілю-
вання із застосуванням галоїдароматичної сполуки 
з паладієвим каталізатором в атмосфері моноок-
сиду вуглецю в придатному розчиннику, напри-
клад, в метанолі, описане вище для Схеми IV. 

Схема XIII 

 
Схема XIII також ілюструє перетворення спо-

лук Формули (І) з метою одержання подальших 
сполук згідно з цим винаходом. Перетворення бе-
нзилтіоарилу в сульфамід показано стадією аа. 
Типовим способом є оброблення бензилтіоарилу 
молекулярним хлором у водній оцтовій кислоті, 
видалення розчинника та подальше сполучення 
продукту з придатним заміщеним аміном. Для фа-
хівця зрозумілим є також перетворення галоїдари-
лу Формули (І) у відповідний амін, показане стаді-
єю bb. Наприклад, галоїдзаміщений арил 
обробляють бензофеноніміном та придатною ос-
новою, наприклад, метилатом натрію, ізопропіла-
том натрію або, у варіанті, якому віддається пере-
вага, трет-бутилатом натрію, із застосуванням 
також паладієвого каталізатора, описаного вище, у 

варіанті, якому віддається перевага, 
біс(дибензиліденацетон)-паладію, з придатним 
лігандом, наприклад, 2,2'-біс(дифенілфосфіно)-
1,1'-динафтилом. Цей тип амінування добре відо-
мий та поширений в практиці [Прашад та інші - М. 
Prashad, В. Hu, R. Draper et al., J. Org. Chem., 
2000, 65, 2612-2614]. 

Схема XIV 

 
Для фахівця зрозумілими є також інші перет-

ворення гетероциклічних замісників, показані на 
Схемі XIV. 

Стадія сс ілюструє циклізацію гідроксіетилкар-
бамінового складного ефіру з одержанням оксазо-
лідинону. Цей тип циклізації добре відомий у прак-
тиці [Міцунобу - О. Mitsunobu, Synthesis, 1981, 1-
28]. 

Стадія dd ілюструє перетворення складного 
ефіру арилкарбонової кислоти в 4,5-дигідро-1Н-
імідазол із використанням кислоти Льюїса, напри-
клад, триметилалюмінію. Цей тип перетворення 
добре відомий у практиці [Ніф та інші - G. Neef, U. 
Eder, G. Sauer, J. Org. Chem., 1981, 46, 2824-2826]. 

Багато сполук згідно з цим винаходом є не 
тільки інгібіторами кінази рецепторів TGF-β, але 
також корисними проміжними продуктами для 
одержання додаткових сполук згідно з цим вина-
ходом. Наприклад, групи складного ефіру можна 
відновлювати або гідролізувати у відповідні спирти 
або карбонові кислоти [Ларок - R.C. Laroc, 
Comprehensive Organic Transformations, 2

nd
 Ed., 

copyright 1999, John Wiley and Sons, cc.1959-1968]. 
Ці спирти можна потім активувати та замінювати 
численними нуклеофілами з метою одержання 
інших сполук згідно з винаходом [Ларок - R.C. 
Laroc, Comprehensive Organic Transformations, 2

nd
 

Ed., John Wiley and Sons, cc.779-780 (1999)]. 
Далі, фахівцеві зрозуміло, що для заміщення 

похідних спиртів відповідними амінами необхідні 
проміжні продукти мають містити певні відповідні 
рухомі групи. До таких рухомих груп належать га-
лоїди, іони оксонію, алкілперхлорати, складні ефі-
ри амоніоалкансульфонатів, алкілфторсульфона-
ти, нонафлати, трезилати, трифлати та складні 
ефіри сульфонових кислот, у варіанті, якому від-
дається перевага, мезилат або тозилат, але не 
тільки названі сполуки. Способи введення цих груп 
також добре відомі фахівцям; дивись, наприклад, 
Марч [J. March, Advanced Organic Chemistry, 5

th
 

Ed., John Wiley and Sons, New York, cc.445-449 
(2001)]. Для фахівця зрозуміло, що вторинну амі-
ногрупу можна ввести в реакцію з відповідним реа-
гентом із метою введення групи захисту аміну Pg, 
наприклад, формілу, ацетилу або, у варіанті, яко-
му віддається перевага, трет-бутоксикарбонілу. Ці 
групи захисту можна відщепити в будь-який зруч-
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ний момент синтезу сполук згідно з цим винахо-
дом. Способи введення та відщеплення груп захи-
сту аміну добре відомі в практиці; дивись, напри-
клад, Гріні та Вутс [T.W. Greene, P.G.V. Wuts, 
Protective Groups in Organic Synthesis, 3

rd
 Ed., Jonh 

Wiley and Sons, New York, розділ 7 (1999)]. 
Наприклад, вторинні аміни можна ацилювати, 

алкілювати або сполучати з простими карбонови-
ми кислотами або амінокислотами в стандартних 
умовах, у присутності реагента пептидного сполу-
чення, факультативно в присутності каталізатора. 
До придатних реагентів пептидного сполучення 
належать Ν,Ν'-карбонілдіімідазол (CDI), Ν,Ν'-
дициклогексилкарбодіімід (DCC), 1-(3-
диметиламінопропіл)-3-етилкарбодіімід-
гідрохлорид (EDC) та 1-(3-(1-піролідиніл)пропіл)-3-
етилкарбодіімід (РЕРС). Описані форми EDC 
[Tetrahedron Letters, 34(8), 7685 (1993)] та РЕРС 
[патент США №5,792,763], дуже корисні для одер-
жання сполук згідно з цим винаходом. До придат-
них каталізаторів сполучення належить N,N-
диметил-4-амінопіридин (DMAP). Такі реакції спо-
лучення добре відомі та поширені в практиці [Ла-
рок - R.C. Laroc, Comprehensive Organic 
Transformations, 2

nd
 Ed., John Wiley and Sons, 

cc.1941-1949 (1999)]. Для фахівця зрозуміле також 
оброблення вторинного аміну фосгеном із придат-
ною основою, наприклад, із піридином, із припи-
ненням реакції аміном або спиртом для одержання 
придатних похідних сечовини та карбаматів Фор-
мули (І) [Марч - J. March, Advanced Organic 
Chemistry, copyright 1985, John Wiley and Sons, 
Inc., cc.370-371]. 

Фахівцеві відомі також різноманітні інші перет-
ворення, які можна застосувати в процесі синтезу 
для одержання корисних та реакційноздатних 
проміжних продуктів. До таких перетворень нале-
жать алкілювання або ацилювання відповідних 
амінів, О-алкілювання гідроксильних проміжних 
продуктів або обмін гідроксилу на галоїд [Ларок - 
R.C. Laroc, Comprehensive Organic Transformations, 
2

nd
 Ed., John Wiley and Sons, cc.689-697 (1999)], 

але не тільки ці реакції. 
Фахівцеві зрозуміло також, що не всі замісники 

в сполуках Формули (І) є стійкими в певних умовах 
реакцій синтезу таких сполук. Ці фрагменти можна 
вводити в молекулу на будь-якому зручному для 
цього етапі синтезу або, в разі необхідності або за 
бажанням, приєднувати до них і потім відщеплю-
вати групи захисту. Крім того, фахівцеві зрозуміло, 
що в багатьох випадках послідовність введення 
фрагментів не має істотного значення. 

Фахівцеві зрозуміло, що сполуки Формули (І) у 
способах А, В або С можуть бути перетворені в 
форму солей з кислотами з використанням фар-
мацевтично прийнятних кислот. Одержання солей 
з кислотами добре відоме та поширене в практиці. 

Описані нижче підготовчі синтези та приклади 
додатково ілюструють одержання сполук згідно з 
цим винаходом і не можуть розглядатися як такі, 
що будь-яким чином обмежують обсяг винаходу. 
Фахівцеві зрозуміло, що можливі різноманітні мо-
дифікації, які не виходять за межі обсягу винаходу. 
Усі публікації, згадані в цьому описі, відповідають 
рівню знань фахівців в галузі, якої стосується ви-
нахід. 

Підготовчий синтез 1 
Етиловий складний ефір 4,5-дигідрокси-

валеріанової кислоти 
До розчину етилпент-4-еноату (11,7г, 

91,3ммоль) в тетрагідрофурані (420мл) та воді 
(40мл) додають чотириоксид осмію (1,0г, 
4,2ммоль) та N-оксид 4-метилморфоліну (32,5мл, 
50% розчин у воді) при кімнатній температурі і пе-
ремішують протягом 3год.; по збіганні цього часу 
хроматографія в тонкому шарі (ТШХ) (SiO2, 2% 
метанолу в дихлорметані, Rf=0,40) посвідчує від-
сутність вихідного матеріалу. Суміш концентрують 
у вакуумі, і хроматографують залишок на SiO2 (2% 
метанолу в етилацетаті). Одержують 14,37г (96%) 
вказаної в заголовку сполуки у вигляді безбарвно-
го масла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 4,10 (q, J=7Гц, 2Н), 3,60-

3,80 (m, 2H), 3,45 (dd, J=7, 11Гц, 1H), 3,00 (bs, 2H), 
2,45 (dd, J=1,3, 7Гц, 2H), 1,70-1,85 (m, 2H), 1,25 (t, 
J=7Гц, 3Н). 

Підготовчий синтез 2 
Етиловий складний ефір 5-(трет-бутил-

диметил-силілокси)-4-гідрокси-валеріанової  кис-
лоти. 

До розчину складного етилового ефіру 4,5-
дигідроксивалеріанової кислоти (7г, 43,2ммоль) та 
4-диметиламінопіридину (0,2г, 1,73ммоль) в дих-
лорметані (145мл) додають при кімнатній темпе-
ратурі в атмосфері азоту трет-бутил-
диметилсилілхлорид (7,8г, 51,85ммоль) та триети-
ламін (6,9мл, 47,52ммоль) і перемішують протягом 
18год. Розбавляють суміш дихлорметаном 
(100мл), промивають водою (100мл), насиченим 
розчином хлориду амонію і розсолом. Розчин фі-
льтрують і концентрують у вакуумі. Одержують 
11,85г (99%) вказаної в заголовку сполуки у вигля-
ді безбарвного масла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 4,05 (q, J=7Гц, 2Н), 3,50-

3,65 (m, 2H), 3,30-3,40 (m, 1H), 2,30-2,45 (m, 3H), 
1,60-1,75 (m, 2H), 1,20 (t, J=7Гц, 3H), 0,90 (s, 9H), 
0,10 (s, 6H). 

Підготовчий синтез 3 
Трет-бутиловяя складний ефір (2-аміно-2-

метил-пропіл)-карбамінової кислоти 
Ди-трет-бутилдикарбонат (2,5г, 11,3ммоль) 

додають частинами до розчину 2-метилпропан-
1,2-діаміну (3,0г, 34,0ммоль) в 1,4-діоксані (50мл). 
Перемішують суміш при кімнатній температурі 
протягом 18год., після чого концентрують у вакуу-
мі. Залишок очищають флеш-хроматографією (ме-
танол/дихлорметан, 5:95), і одержують 2,47г (40%) 
вказаної в заголовку сполуки у вигляді білої твер-
дої речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 5,07-4,87 (m, 1Н), 3,08-2,92 

(m, 2H), 1,54-1,41 (m, 9H), 1,09 (s, 6H). 
Підготовчий синтез 4 
1-бензилокси-4-феніл-бутан-2-ол 
Бензилоксіоцтовий альдегід (3,0г, 20ммоль) 

розчиняють у тетрагідрофурані (200мл) і охоло-
джують до -78°С. До цього розчину додають фені-
летилмагній-хлорид (1,0Μ в тетрагідрофурані, 
24мл, 24ммоль) і перемішують протягом 1год. Да-
ють суміші нагрітися до кімнатної температури і 
перемішують протягом 4год. Додають до суміші 
хлористоводневу кислоту (1М, 40мл) і екстрагують 
етилацетатом. Об'єднані органічні екстракти про-
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мивають водою і розсолом, сушать над сульфатом 
магнію і фільтрують. 

Фільтрат концентрують у вакуумі і одержують 
4,0г (80%) вказаної в заголовку сполуки у вигляді 
безбарвної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,37-7,10 (m, 10Н), 4,56 (s, 

2H), 3,85-3,72 (m, 1H), 3,5-3,41 (m, 1H), 3,39-3,29 
(m, 1H), 2,9-2,6 (m, 2H), 1,8-1,67 (m, 2H). 

Підготовчий синтез 5 
1-бензилокси-4-феніл-бутан-2-он 
До розчину 1-бензилокси-4-феніл-бутан-2-олу 

(8,4г, 32,8ммоль) у дихлорметані (400мл) додають 
суміш хлорхромату піридинію (14,1г, 65,6ммоль) із 
SiO2 (14г) і перемішують при кімнатній температурі 
протягом 3год. Фільтрують суміш через шар SiO2 і 
концентрують, одержуючи 5,7г (68%) вказаної в 
заголовку сполуки у вигляді безбарвної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,4-7,14 (m, 10Н), 4,6 (s, 2H), 

4,03 (s, 2H), 2,9- 2,82 (m, 2Н), 2,8-2,72 (m, 2H). 
Підготовчий синтез 6 
Метиловий складний ефір 4-ацетокси-3-феніл-

масляної кислоти 
Суміш метилового складного ефіру 4-

ацетокси-3-феніл-бут-2-енової кислоти (1,0г, 
4,27ммоль), 10% (мас.) паладію на активованому 
вугіллі (1,0г) та оцтової кислоти (10мл) струшують 
в атмосфері водню на струшувальному пристрої 
Парра (Parr

®
 Shaker). Суміш фільтрують через 

шар целіту (Celite
®
) і промивають фільтр метано-

лом. Розчин концентрують у вакуумі і одержують 
0,93г (92%) сполуки, вказаної в заголовку. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,40-7,10 (m, 5Н), 4,30-4,05 

(m, 2Н), 3,60 (s, 3Н), 3,55-3,40 (m, 1Н), 2,80-2,50 
(m, 2H), 2,10 (s, 3H). 

Підготовчий синтез 7 
2-оксо-2-феніл-етиловий складний ефір оцто-

вої кислоти 
Розчин 2-гідроксіацетофенону (10г, 

73,4ммоль), піридину (17,4г, 220,2ммоль), дихлор-
метану (734мл) і 3 кристалів 4-
диметиламінопіридину охолоджують до -78°С. До 
цього розчину додають оцтовий ангідрид (13,9мл, 
146,9ммоль), потім нагрівають до кімнатної темпе-
ратури і перемішують протягом 18 год. Промива-
ють суміш водою (200мл) і розсолом (200мл), після 
чого сушать над сульфатом натрію. Фільтрують 
суміш і концентрують у вакуумі, одержуючи 13г 
(99%) вказаної в заголовку сполуки у вигляді без-
барвної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,9-7,2 (m, 5Н), 5,32 (s, 2Н), 

2,20 (s, 3Н). 
Підготовчий синтез 8 
4-(3-метокси-феніл)-5H-фуран-2-он 
Розчиняють 3-метокси-фенілборну кислоту 

(2,16г, 14,2ммоль) та 5-оксо-2,5-дигідрофуран-3-
іловий складний ефір трифторметансульфонової 
кислоти (Грігг та інші - R. Grigg, P. Kennewell, V. 
Savic, Tetrahedron, 1994, 5489-5494) в тетрагідро-
фурані (110мл) і знегажують протягом 15хв. Дода-
ють до цього розчину карбонат натрію (3,42г, 
32,3ммоль) у воді (10мл) і тетракіс-
трифенілфосфін-паладій(0) (0,75г, 0,646ммоль). 
Нагрівають реакційну суміш зі зворотним холоди-
льником протягом 45хв., охолоджують до кімнатної 
температури, розбавляють діетиловим ефіром 
(50мл) і фільтрують через шар целіту. Фільтрат 

промивають водою і розсолом, сушать над суль-
фатом магнію, фільтрують і концентрують у ваку-
умі. Залишок хроматографують на SiO2 (етилаце-
тат/гексан, 3:7) і одержують 1,9г (71%) вказаної в 
заголовку сполуки у вигляді білої кристалічної ре-
човини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,35 (m, 1Н), 7,00-7,20 (m, 

3H), 6,30 (s, 1H), 5,20 (s, 2H), 3,80 (s, 3H). 
Підготовчий синтез 9 
4-(4-фтор-феніл)-5H-фуран-2-он 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 7, але з використанням 4-
фторфенілборної кислоти; одержують вказану в 
заголовку сполуку у вигляді білої кристалічної ре-
човини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,50-7,60 (m, 2Н), 7,15-7,25 

(m, 2Н), 6,35 (s, 1Н), 5,20 (s, 2H). 
Підготовчий синтез 10 
4-(3-метокси-феніл)-дигідро-фуран-2-он 
До розчину 4-(3-метоксифеніл)-5Н-фуран-2-

ону (1,9г, 10ммоль) в тетрагідрофурані (100мл) 
додають нікель Ренея (7,6г, 50% суспензія в воді), 
і перемішують суміш в атмосфері водню (тиск ат-
мосферний) протягом 18год. при кімнатній темпе-
ратурі. Суміш фільтрують через шар целіту і кон-
центрують у вакуумі, одержуючи 1,54г (80%) 
сполуки, вказаної в заголовку, у вигляді білої крис-
талічної речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,25 (m, 1Н), 6,75-6,90 (m, 

3H), 4,65 (dd, J=7,9Гц, J=9Гц, 1H), 4,25 (dd, 
J=7,9,Гц, J=9Гц, 1H), 3,80 (s, 3H), 3,70-3,85(m, 1H), 
2,90 (dd, J=8,7, 17,5Гц, 1H), 2,65 (dd, 1H, J=8,7, 
17,5Гц). 

Підготовчий синтез 11 
4-(4-фтор-феніл)-дигідро-фуран-2-он 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 9, але з використанням 4-(4-
фторфеніл)-5Н-фуран-2-ону (1,4г, 7,86ммоль); 
одержують 1,38г (97,6%) сполуки, вказаної в заго-
ловку, у вигляді білої кристалічної речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,15-7,35 (m, 2Н), 7,00-7,10 

(m, 2Н), 4,65 (dd, J=7,8, 9Гц, 1H), 4,20 (dd, J=7,8, 
9Гц, 1H), 3,70-3,90 (m, 1H), 2,90 (dd, J=9, 17,5Гц, 
1H), 2,60 (dd, J=9, 17,5Гц, 1Н). 

Підготовчий синтез 12 
4-бензил-дигідро-фуран-2-он 
Суміш 3-бензоїлпропіонової кислоти (18г, 

101ммоль), карбонату калію (10г, 75ммоль), води 
(45мл) та формальдегіду (36% водний розчин, 
7,8мл, 101ммоль) перемішують при кімнатній тем-
пературі протягом 5 діб, нагрівають до 30°С і пе-
ремішують ще протягом 3 діб. Додають до цієї 
суміші концентровану хлористоводневу кислоту 
(10мл) до рН5,0, нагрівають при 50°С протягом 
30хв. і охолоджують до кімнатної температури. 

Екстрагують суміш хлороформом (4 200мл), і 
об'єднані органічні екстракти промивають карбо-

натом натрію (10% водний розчин, 3 100мл). Су-
шать розчин над безводним сульфатом натрію і 
фільтрують. Фільтрат концентрують у вакуумі, і 
одержують 4-бензоїл-дигідрофуран-2-он (12г) у 
вигляді безбарвної рідини. 

До розчину 4-бензоїл-дигідрофуран-2-ону (5г) 
в метанолі (250мл) в реакторі Парра додають хло-
рид паладію (0,25г). Суміш струшують в атмосфері 
водню (50 фунтів на кв. дюйм, 345кПа) протягом 
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3год. Суміш фільтрують через шар целіту (40г) і 
концентрують фільтрат. Залишок хроматографу-
ють на SiO2 (елюент 10% етилацетату в гексані, 
потім 30% етилацетату в гексані), і одержують вка-
зану в заголовку сполуку (2,5г, 34% в розрахунку 
на 3-бензоїлпропіонову кислоту) у вигляді безбар-
вної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,40-7,05 (m, 5Н), 4,38-4,30 

(m, 1H), 4,02-3,98 (m, 1H), 2,98-2,70 (m, 2H), 2,68-
2,55 (m, 1H), 2,38-2,25 (m, 1H). 

Підготовчий синтез 13 
4-фенетил-дигідро-фуран-2-он 
Суміш метилового складного ефіру 3-

бензилоксиметил-5-феніл-пент-2-енової кислоти 
(3,2г, 13,5ммоль), 10% (мас.) паладію на активо-
ваному вугіллі (3,2г) та оцтової кислоти (40мл) 
завантажують у струшувальний пристрій Парра і 
струшують в атмосфері водню (45 фунтів на кв. 
дюйм, 310кПа) протягом 4год. Суміш фільтрують 
через шар целіту і концентрують у вакуумі. Зали-
шок розчиняють в толуолі (30мл), додають n-
толуолсульфонову кислоту (0,1г), нагрівають зі 
зворотним холодильником протягом 2год. і конце-
нтрують у вакуумі. Залишок хроматографують на 
SiO2 (елюент 10% етилацетату в гексані, потім 
50% етилацетату в гексані), і одержують вказану в 
заголовку сполуку (1,2г, 62%) у вигляді безбарвної 
рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,38-7,15 (m, 5Н), 4,50-4,40 

(m, 1Н), 4,00-3,92 (m, 1H), 2,70-2,50 (m, 4H), 2,25-
2,15 (m, 1H), 1,90-1,80 (m, 2H). 

Підготовчий синтез 14 
4-метил-дигідро-фуран-2-он 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 13, але з використанням 4-метил-5Н-
фуран-2-ону (3г, 30,6ммоль); одержують 3,06г 
(100%) сполуки, вказаної в заголовку, у вигляді 
безбарвної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 4,45-4,37 (m, 1Н), 3,93-3,80 

(m, 1H), 2,71-2,56 (m, 2H), 2,20-1,99 (m, 1H), 1,21-
1,09 (m, 3H). 

Підготовчий синтез 15 
4-феніл-дигідро-фуран-2-он 
Розчин метилового складного ефіру 4-

ацетокси-3-фенілмасляної кислоти (4,5г, 
19,2ммоль) в 1,4-діоксані (29мл) та сірчаній кисло-
ті (29мл) перемішують при кімнатній температурі 
протягом 1год., а потім нагрівають при 45°С протя-
гом 18год. Леткі розчинники випаровують, а зали-
шок екстрагують толуолом. Об'єднані органічні 
екстракти промивають водою і розсолом, фільт-
рують і концентрують, одержуючи сполуку, вказану 
в заголовку (2,2г, 71%), у вигляді безбарвної ріди-
ни. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,38-7,1 (m, 5Н), 4,73-4,65 

(m, 1Н), 4,3-4,22 (m, 1Η), 3,85-3,7 (m, 1H), 3,0-2,9 
(m, 1H), 2,75-2,55 (m, 1H). 

Підготовчий синтез 16 
(R)-5-бензилоксиметил-дигідро-фуран-2-он 
До розчину (R)-5-гідроксиметил-дигідрофуран-

2-ону (5г, 43,06ммоль) в тетрагідрофурані (130мл) 
додають гідрид натрію (2,58г, 60% дисперсія в ма-
слі, 64,59ммоль) та йодид тетрабутиламонію (на 
шпателі) і перемішують протягом 30хв. Додають 
до суміші бензилбромід (6,18мл, 51,67ммоль) і 
нагрівають зі зворотним холодильником протягом 

3год. Охолоджують суміш і розбавляють етилаце-
татом (150мл), промивають насиченим розчином 
хлориду амонію (150мл) і розсолом. Сушать суміш 
над сульфатом магнію, фільтрують і концентрують 
у вакуумі, одержуючи вказану в заголовку сполуку 
(8,87г, 100%) у вигляді світло-жовтого масла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,25-7,40 (m, 5Н), 4,63-4,72 

(m, 1Н), 4,56 (s, 2H), 3,68 (dd, J=10,7, 4,0Гц, 1H), 
3,58 (dd, J=10,7, 4,0Гц, 1H), 2,04-2,68 (m, 4H). 

Підготовчий синтез 17 
(S)-5-бензилоксиметил-дигідро-фуран-2-он 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 16, але з використанням (S)-5-
гідроксиметил-дигідрофуран-2-ону (4,0г, 34ммоль); 
одержують вказану в заголовку сполуку (7,1г, 
>98%) у вигляді безбарвного масла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,25-7,40 (m, 5Н), 4,63-4,72 

(m, 1Н), 4,56 (s, 2H), 3,68 (dd, J=10,7, 4,0Гц, 1H), 
3,58 (dd, J=10,7, 4,0Гц, 1H), 2,04-2,68 (m, 4H). 

Підготовчий синтез 18 
Етиловий складний ефір 4-(5-метокси-

тетрагідро-фуран-3-іл)-бензойної кислоти 
Розчин нітриту натрію (1,67г, 24,2ммоль) у воді 

(14мл) додають крапля за краплею до охолодже-
ної льодом суміші етил-4-амінобензоату (4,0г, 
24,2ммоль) та тетрафторборної кислоти (7,8мл, 
48%, 59,78ммоль) і перемішують протягом 30хв. 
До суміші додають метанол (28,5мл), 2,5-
дигідрофуран (3,66мл, 48,4ммоль) і ацетат пала-
дію(ll) (70мг, 0,31ммоль), і нагрівають суміш зі зво-
ротним холодильником протягом 30хв. Фільтрують 
суміш через шар целіту, і розбавляють фільтрат 
дихлорметаном (100мл). Органічний шар відділя-
ють і концентрують у вакуумі. Залишок хроматог-
рафують на SiO2 (елюент 10% етилацетату в гек-
сані), і одержують вказану в заголовку сполуку 
(2,45г, 42%) у вигляді білої твердої речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,98 (d, J=8,3Гц, 2Н), 7,27-

7,39 (m, 2H), 5,18 (m, 1H), 4,27-4,40 (m, 3H), 3,61-
3,87 (m, 2H), 3,40 (s, 3H), 2,28-2,70 (m, 1H), 1,91-
2,18 (m, 1H), 1,38 (t, J=7,1Гц, 3Н). 

Підготовчий синтез 19 
4-(4-хлорфеніл)-2-метокси-тетрагідро-фуран 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 18, але з використанням 4-хлораніліну 
(10,0г, 78,4ммоль); одержують 6,7г (40%) сполуки, 
вказаної в заголовку, у вигляді світло-жовтого ма-
сла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,13-7,28 (m, 4Н), 5,14 (m, 

1H), 4,14-4,31 (m, 1H), 3,54-3,82 (m, 2H), 3,32-3,41 
(m, 3H), 2,28-2,63 (m, 1H), 1,87-2,08 (m, 1H). 

Підготовчий синтез 20 
Етиловий складний ефір 4-(5-оксо-тетрагідро-

фуран-3-іл)-бензойної кислоти 
До розчину 75% 3-хлорнадбензойної кислоти 

(2,7г, 11,76ммоль) в дихлорметані (35мл) додають 
сульфат магнію (2,0г, 16,6ммоль), і перемішують 
суміш протягом 30хв. Видаляють тверду речовину 
фільтруванням, і додають до фільтрату комплекс 
трифториду бору з ефіром (0,5мл, 3,92ммоль) та 
етиловий складний ефір 4-(5-метокси-
тетрагідрофуран-3-іл)-бензойної кислоти (2,45г, 
9,8ммоль) в дихлорметані (5мл). Суміш перемішу-
ють при кімнатній температурі протягом 18год., 
розбавляють діетиловим ефіром (200мл) і проми-
вають 10% розчином тіосульфіту натрію (150мл), 
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насиченим розчином бікарбонату натрію (150мл) і 
розсолом. Сушать суміш над сульфатом магнію, 
фільтрують, і концентрують у вакуумі. Залишок 
хроматографують на SiO2 (елюент 20% етилаце-
тату в гексані), і одержують вказану в заголовку 
сполуку (2,2г, 96%) у вигляді злегка забарвленої 
твердої речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,04 (d, J=8,3Гц, 2Н), 7,31 

(d, J=8,3Гц, 2Н), 4,69 (dd, J=9,0, 7,9Гц, 1H), 4,26-
4,42 (m, 3H), 3,82-3,95 (m, 1H), 2,96 (dd, J=17,5, 
8,7Гц, 1H), 2,68 (dd, J=17,5, 8,7Гц, 1Н), 1,39 (t, 
J=7,1Гц, 3Н). 

Підготовчий синтез 21 
4-(4-хлорфеніл)-дигідро-фуран-2-он 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 20, але з використанням 4-(4-
хлорфеніл)-2-метокситетрагідрофурану (6,78г, 
32ммоль); одержують 6,2г (98%) сполуки, вказаної 
в заголовку, у вигляді злегка забарвленої твердої 
речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,34 (d, J=8,5Гц, 2Н), 7,17 

(d, J=8,5Гц, 2Н), 4,65 (dd, J=9,1, 7,8Гц, 1H), 4,23 
(dd, J=9,1, 7,8Гц, 1H), 3,70-3,84 (m, 1H), 2,92 (dd, 
J=17,5, 8,8Гц, 1Н), 2,63 (dd, J=17,5, 8,8Гц, 1H). 

Підготовчий синтез 22 
Бензгідрилідeн-гідразид 4-гідрокси-3-(3-

метокси-феніл)-масляної кислоти 
До розчину бензофенон-гідразону (1,57г, 

8ммоль) в дихлорметані (20мл) додають крапля за 
краплею при кімнатній температурі в атмосфері 
азоту триметилалюміній (12мл, 2Μ розчин в гекса-
ні, 24ммоль). Після перемішування протягом 30хв. 
додають 4-(3-метоксифеніл)-дигідрофуран-2-он 
(1,54г, 8ммоль) в дихлорметані (5мл). Нагрівають 
суміш зі зворотним холодильником протягом 5год., 
охолоджують до кімнатної температури і розбав-
ляють дихлорметаном (30мл). Додають до суміші 
4-н. розчин гідроксиду натрію (30мл), і перемішу-
ють протягом 1год. Органічний шар відділяють, 
промивають розсолом і сушать над сульфатом 
магнію. Суміш фільтрують, концентрують у вакуумі 
і хроматографують на SiO2 (елюент 2% метанолу в 
дихлорметані), одержуючи вказану в заголовку 
сполуку (2,25г, 73%) у вигляді світло-жовтого мас-
ла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,35 (bs, 1H), 7,15-7,60 (m, 

11Н), 6,75-6,95 (m, ЗН), 3,80-3,90 (m, 2Н), 3,80 (s, 
3Н), 3,45-3,6 (m, 1H), 3,15-3,40 (m, 2H), 2,15 (m, 
1H). 

Підготовчий синтез 23 
Бензгідриліден-гідразид 3-(4-фтор-феніл)-4-

гідрокси-масляної кислоти 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 22, але з використанням 4-(4-
фторфеніл)-дигідрофуран-2-ону (1,38г, 
7,67ммоль); одержують 2,8г (90%) сполуки, вказа-
ної в заголовку, у вигляді білої кристалічної речо-
вини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,30 (bs, 1H), 7,15-7,60 (m, 

12H), 6,95-7,15 (m, 2H), 3,75-3,95 (m, 2H), 3,40-3,60 
(m, 1H), 3,20-3,35 (m, 3H). 

Підготовчий синтез 24 
Бензгідриліден-гідразид 5-(трет-бутил-

диметил-силілокси)-4-гідрокси-валеріанової  кис-
лоти 

Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 22, але з використанням етилового ефі-
ру 5-(трет-бутил-диметилсилілокси)-4-
гідроксивалеріанової кислоти (6,41г, 23,2ммоль); 
одержують 6,2г (63%) сполуки, вказаної в заголов-
ку, у вигляді піни жовтого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,30 (bs, 1H), 7,20-7,60 (m, 

10Н), 3,65-3,85 (m, 2H), 3,50-3,60 (m, 1H), 3,00-3,10 
(m, 2H), 2,80 (d, J=4Гц, 1H), 1,70-2,00 (m, 2H), 0,90 
(s, 9H), 0,10 (s, 6H). 

Підготовчий синтез 25 
3-(бензгідриліден-гідразинокарбоніл)-2-(3-

метокси-феніл)-пропіловий складний ефір метан-
сульфонової кислоти 

Розчин бензгідриліден-гідразиду 4-гідрокси-3-
(3-метоксифеніл)-масляної кислоти (1,7г, 
4,38ммоль) та 4-диметиламінопіридину (26мг, 
0,22ммоль) в піридині (15мл) охолоджують до 0°С, 
додають метансульфонілхлорид (0,4мл, 
5,25ммоль) і перемішують при кімнатній темпера-
турі протягом 18год. Розбавляють суміш дихлор-
метаном (30мл) і промивають 1-н. хлористоводне-
вою кислотою (30мл), насиченим розчином 
бікарбонату натрію і розсолом. Суміш сушать над 
сульфатом магнію, фільтрують, концентрують у 
вакуумі і хроматографують на SiO2 (елюент 2% 
метанолу в дихлорметані), одержуючи вказану в 
заголовку сполуку (1,64г, 80%) у вигляді піни жов-
того кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,35 (bs, 1H), 7,15-7,60 (m, 

10Н), 6,75-6,95 (m, 4H), 4,50 (m, 2Н), 3,80 (m, 4Н), 
3,20-3,40 (m, 2Н), 2,85 (s, 3Н). 

Підготовчий синтез 26 
3-(бензгідриліден-гідразинокарбоніл)-2-(4-

фтор-феніл)-пропіловий складний ефір метансу-
льфонової кислоти 

Продукт одержують, як описано в Підготовчо-
му синтезі 25, але з використанням бензгідрилі-
ден-гідразиду 3-(4-фторфеніл)-4-гідроксимасляної 
кислоти (2,78г, 7,4ммоль); одержують 2,1г (62%) 
сполуки, вказаної в заголовку, у вигляді піни жов-
того кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,30 (bs, 1H), 7,20-7,70 (m, 

12Н), 6,90-7,10 (m, 2H), 4,40-4,50 (m, 2Н), 3,75 (m, 
1Н), 3,25-3,35 (m, 2H), 2,90 (s, 3H). 

Підготовчий синтез 27 
3-(бензгідриліден-гідразиноішрбоніл)-1-(трет-

бутил-диметил-силілоксиметил)-пропіловий скла-
дний ефір метансульфонової кислоти 

Продукт одержують, як описано в Підготовчо-
му синтезі 25, але з використанням бензгідрилі-
ден-гідразиду 5-(трет-бутил-диметилсилілокси)-4-
гідроксивалеріанової кислоти (5,55г, 13ммоль); 
одержують 6,08г (93%) сполуки, вказаної в заголо-
вку, у вигляді піни жовтого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,30 (bs, 1H), 7,50-7,60 (m, 

5H), 7,30-7,40 (m, 5H), 4,80-4,90 (m, 1H), 3,70-3,80 
(m, 2H), 3,00-3,15 (m, 5H), 2,00-2,20 (m, 2H), 0,90 
(s, 9H), 0,10 (s, 6H). 

Підготовчий синтез 28 
1-аміно-4-(3-метокси-феніл)-піролідин-2-он 
До суспензії 1-(бензгідриліден-аміно)-4-(3-

метоксифеніл)-піролідин-2-ону (0,8г, 2,16ммоль) у 
воді (17мл) додають концентровану хлористовод-
неву кислоту (0,35мл) і нагрівають зі зворотним 
холодильником протягом 1год. Концентрують су-
міш у вакуумі і видаляють воду азеотропною дис-
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тиляцією із застосуванням етанолу та толуолу. 
Залишок розчиняють в метанолі (5мл) і вносять у 
колонку зі смолою SCX (5г). Колонку елююють ме-
танолом і 2Μ розчином аміаку в метанолі. Придат-
ні фракції елюату концентрують і одержують вка-
зану в заголовку сполуку (402 мг, 92%) у вигляді 
білої кристалічної речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,25 (t, J=8Гц, 1H), 6,75-6,85 

(m, 3H), 4,20 (bs, 2H), 3,85 (m, 1H), 3,80 (s, 3H), 
3,45-3,60 (m, 2H), 2,80 (dd, J=9, 17Гц, 1H), 2,50 (dd, 
J=9, 17Гц, 1H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (за винятком спеціально вка-
заних випадків): 

 

 
 
Підготовчий синтез 38 
Гідрохлорид 1-амінопіролідин-2-ону 
До розчину бензофенон-гідразону (100г, 

510ммоль) та піридину (41мл, 510ммоль) в безво-
дному дихлорметані (520мл) додають в атмосфері 
азоту 4-хлорбутирилхлорид (57мл, 510ммоль) із 
такою швидкістю, щоб на протязі додавання підт-
римувалося слабке кипіння суміші (зі зворотним 
холодильником). Перемішують суміш протягом 
0,5год. і виливають у воду (1л). Розділяють шари, 
органічний шар промивають розсолом, сушать 
(сульфат натрію), фільтрують і концентрують у 
вакуумі, одержуючи як залишок бензгідриліден-
гідразид 4-хлормасляної кислоти. 

MS ES
+
 m/e 303,1 (M+1). 

Цей залишок розчиняють в тетрагідрофурані 
(1,5л), охолоджують на водяній бані з льодом, до-
дають частинами 60% гідрид натрію, суспендова-
ний в мінеральному маслі (20г, 498ммоль), і пере-
мішують протягом 1год. До суміші додають 
насичений водний розчин хлориду амонію (1л) та 
етилацетат (1л). Розділяють шари, органічний ро-
зчин промивають розсолом, сушать (сульфат на-
трію), фільтрують і концентрують у вакуумі, одер-
жуючи як залишок 1-(бензгідриліденаміно)-
піролідин-2-он. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,58-7,62 (m, 2H), 7,39-7,46 

(m, 4H), 7,29-7,36 (m, 4H) 3,31 (t, J=7Гц, 2Н), 2,32 
(t, J=7Гц, 2Н), 1,91 (квінтет, J=7Гц, 2Н); MS ES

+
 m/e 

267,1 (M+1). 
Цей залишок суспендують у воді (3л), додають 

концентровану хлористоводневу кислоту (80мл) і 
нагрівають зі зворотним холодильником протягом 
1,5год. Охолоджують розчин до кімнатної темпе-
ратури і двічі екстрагують дихлорметаном. Водну 
частину концентрують у вакуумі з подальшим азе-
отропним видаленням води трьома порціями аб-
солютного етанолу та трьома порціями толуолу, і 
одержують вказану в заголовку сполуку (56г, 81%) 
у вигляді білої твердої речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 3,58 (t, J=7Гц, 2Н), 2,33 (t, 

J=7Гц, 2Н), 2,04 (квінтет, J=7Гц, 2Н), мас-спектр: 
TOF ES+ точна маса розрахована для C4H8N2 
(p+1): m/z=100,0637. Встановлено: 100,0641. 

Підготовчий синтез 39 
(L)-N-нітрозопролін 
Розчин 30г L-проліну в 100мл води та 20мл 

концентрованої хлористоводневої кислоти охоло-
джують в бані з льодом і додають 25г нітриту на-
трію протягом 10хв. Перемішують суміш протягом 
1год. і концентрують у вакуумі при мінімальному 
нагріванні. Розбавляють суміш 1-н. хлористовод-
невою кислотою (100мл) і екстрагують хлорофор-

мом (150мл) та дихлорметаном (2 200мл). Органі-
чні розчини об'єднують, сушать (сульфат магнію) і 
концентрують у вакуумі. Залишок кристалізують із 
суміші дихлорметану з гексаном, і одержують 5,58г 
(L)-N-нітрозопроліну. 

MS ES
+
 m/e 145 (M+1), MS ES

-
 m/e 143 (M-1). 

Підготовчий синтез 40 
3а Н-піролідиногрупа[1,2-С] 1,2,3-оксадіазолін-

3-он 
(L)-N-нітрозопролін (1,08г, 7ммоль) розчиня-

ють в діетиловому ефірі (180мл). Цей розчин до-
дають до трифтороцтового ангідриду (1,5мл), охо-
лодженого в бані з льодом. Перемішують суміш 
протягом 6год. на льодовій бані, випаровують при 
мінімальному нагріванні і хроматографують на 
SiO2 (градієнтне елюювання від 0% до 100% ети-
лацетату в гексані), одержуючи вказану в заголов-
ку сполуку (0,75г, 85%) у вигляді масла. 

MS ES
+
 m/e 127 (M+1). 

Підготовчий синтез 41 
1-(бензиліден-аміно)-3-метил-піролідин-2-он 
До охолодженої льодом суміші води (48мл) та 

концентрованої хлористоводневої кислоти 
(20,4мл) додають при перемішуванні розчин нітри-
ту натрію (16,5г, 240ммоль) у воді (48мл) протягом 
20хв. Цей розчин нітриту натрію додають до роз-
чину 3-метилпіролідинону (10,11г, 102ммоль) у 
воді (60мл) протягом 30хв. при охолодженні реак-
ційної суміші на льодо-сольовій бані. Реакційну 
суміш перемішують протягом 3год. на льодо-
сольовій бані і екстрагують хлористим метиленом 

(2 300мл). Органічні екстракти об'єднують, сушать 
(сульфат магнію) і випаровують, одержуючи 9,22г 
(71%) проміжної N-нітрозосполуки у вигляді масла. 
Утворення продукту підтверджується ТШХ (елюент 
5% метанолу в хлороформі). Неочищену N-
нітрозосполуку (9,22г, 72ммоль) розчиняють в 
льодяній оцтовій кислоті (37,5мл) і охолоджують 
на льодовій бані. Додають цинковий пил (17,5г, 
270ммоль) з такою швидкістю, щоб температура 
реакційної суміші не перевищувала 21°С. Через 
1год. розбавляють реакційну суміш водою (125мл), 
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фільтрують і промивають солі цинку водою (25мл). 
До фільтрату додають бензальдегід (5,3г, 
50ммоль), і перемішують суміш протягом 2год. 
Білий осад відділяють фільтруванням і промива-
ють водою, одержуючи вказану в  заголовку  спо-
луку. 

MS ES
+
 m/e 203 (M+1). 

Підготовчий синтез 42 
1-хлорметил-4-фторнафталін 
Суміш 1-фторнафталіну (5,5г, 37,6ммоль), па-

раформальдегіду (2,5г, 83ммоль), льодяної оцто-
вої кислоти (3,5мл), фосфорної кислоти (2мл) та 
концентрованої хлористоводневої кислоти (5мл) 
нагрівають при 85°С протягом 15год. Виливають 
реакційну суміш у воду і тричі екстрагують дихло-
рметаном. Органічні екстракти об'єднують, проми-
вають водою та розсолом, сушать (сульфат на-
трію), фільтрують і випаровують, одержуючи 
вказану в заголовку сполуку (6,53г, 98%) у вигляді 
твердої речовини жовтого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,12-8,19 (m, 2Н), 7,67 (ddd, 

J=8, 7, 1Гц, 1Н), 7,61 (ddd, J=8, 7, 1Гц, 1Н), 7,46 
(dd, J=8, 5Гц, 1H), 7,09 (dd, J=10, 8Гц, 1Н), 5,02    
(s, 2H). 

Підготовчий синтез 43 
2-(бензилокси)-1-метокси-4-нітробензол 
Розчин 2-метокси-5-нітрофенолу (54,3г, 

321ммоль), бензилброміду (26,5мл, 223ммоль) та 
карбонату цезію (73г, 223ммоль) в Ν,Ν-
диметилформаміді (250мл) перемішують протягом 
24год. при кімнатній температурі. Розподіляють 
суміш між водою та етилацетатом. Розділяють 
шари і промивають органічний шар тричі водою, 
один раз розсолом, сушать (сульфат натрію), фі-
льтрують і випаровують, одержуючи неочищений 
твердий продукт. Цей неочищений продукт перек-
ристалізують з етилацетату і одержують вказану в 
заголовку сполуку (56,4г, 68%) у вигляді білої кри-
сталічної речовини. 

MS ES
+
 m/e 260 (M+1). 

Підготовчий синтез 44 
3-бензилокси-4-метокси-феніламін 
До розчину 2-(бензилокси)-1-метокси-4-

нітробензолу (35,35г, 136ммоль) в суміші етилаце-
тату з етанолом (1:1; 640мл) по частинах додають 
при 80°С гідрат хлориду олова(ll) протягом 25хв. 
Суміш нагрівають при вказаній температурі протя-
гом 5год. Дають суміші охолодитися до кімнатної 
температури і перемішують протягом 2 діб. Вили-
вають суміш у воду (1л) і нейтралізують твердим 
бікарбонатом натрію. Екстрагують суміш тричі 
етилацетатом. Об'єднані органічні екстракти про-
мивають водою і розсолом, сушать (сульфат на-
трію), фільтрують і випаровують, одержуючи вка-
зану в заголовку сполуку у вигляді масла темно-
коричневого кольору. 

MS ES
+
 m/e 230 (M+1). 

Підготовчий синтез 45 
2-бром-5-фторпіридин 
Цей синтез виконують за методикою, аналогі-

чною описаній в Org. Synt. Coll Vol. 3, с.136, для 
одержання 2-бромпіридину з 2-амінопіридину, але 
з використанням 2-аміно-5-фторпіридину; одер-
жують вказану в заголовку сполуку (47,5г, 55%) у 
вигляді масла червоного кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,3 (ddd, 1Н), 7,5 (dd, 1H), 

8,3 (d, 1H). 
Підготовчий синтез 46 
Етил 5-фторпіридин-2-карбоксилат 
Суміш 2-бром-5-фторпіридину (5,00г, 

28,4ммоль), ацетату натрію (9,33г, 114ммоль) та 
1,1'-біс(дифенілфосфіно)фероцен] дихлорпала-
дію(ІІ):СН2СІ2 (0,464г, 0,57ммоль) в етанолі (80мл) 
завантажують в реактор Парра високого тиску, 
створюють в реакторі атмосферу монооксиду вод-
ню (50 фунтів на кв. дюйм, 345кПа) і нагрівають 
при 80-100°С протягом 4год. Охолоджують реак-
тор, видаляють леткі речовини у вакуумі, а зали-
шок розподіляють між етилацетатом та водою. 
Екстракт в етилацетаті промивають водою і розсо-
лом, сушать над сульфатом натрію, фільтрують і 
випаровують, одержуючи темнозабарвлену тверду 
речовину. Цей залишок хроматографують на SiO2 
(елюент 10% етилацетату в гексані), і одержують 
вказану в заголовку сполуку (2,8г, 58%) у вигляді 
білої твердої речовини, яку перекристалізують із 
гексану, одержуючи білі кристали; т.пл. 61-63°С. 

Підготовчий синтез 47 
Метиловий складний ефір 6-метил-піридин-2-

карбонової кислоти 
До суспензії 6-метилпіридин-2-карбонової кис-

лоти (10г, 72,9ммоль) в хлористому метилені 
(200мл), охолодженої до 0°С, додають метанол 
(10мл), 4-диметиламінопіридин (11,6г, 94,8ммоль) 
та EDC (18,2г, 94,8ммоль). Перемішують суміш 
при кімнатній температурі протягом 6год., проми-
вають водою і розсолом і сушать над сульфатом 
натрію. Фільтрують суміш і концентрують у вакуу-
мі. Залишок хроматографують на SiO2 (елюент 
50% етилацетату в гексані), і одержують вказану в 
заголовку сполуку (9,66г, 92%) у вигляді безбарв-
ної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,93-7,88 (m, 1Н), 7,75-7,7 

(m, 1H), 7,35-7,3 (m, 1H), 4,00 (s, 3H), 2,60 (s, 3H). 
Підготовчий синтез 48 
6-пропілпіридин-2-карбонова кислота 
Розчин 6-пропіл-піридин-2-карбонітрилу (9,1г, 

61,9ммоль) в 6-н. хлористоводневій кислоті нагрі-
вають зі зворотним холодильником протягом 18 
год. Охолоджують суміш до кімнатної температури 
і концентрують у вакуумі. Залишок розподіляють 
між дихлорметаном та водою. Водну частину до-
водять до рН6 насиченим водним розчином бікар-
бонату натрію і п'ять разів екстрагують дихлорме-
таном. Органічні екстракти об'єднують, сушать 
(сульфат натрію), фільтрують і концентрують у 
вакуумі; одержують вказану в заголовку сполуку 
(8,32г, 81%) у вигляді білої твердої речовини. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C9H12NO2 (р+1): m/z=166,0868. Знайдено: 
166,0874. 

Підготовчий синтез 49 
6-ізопропілпіридин-2-карбонова кислота 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 48, але з використанням 6-ізопропіл-
піридин-2-карбонітрилу (6,35г, 43,4ммоль); одер-
жують 6,62г (92%) сполуки, вказаної в заголовку, у 
вигляді білої твердої речовини. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C9H12NO2 (р+1): m/z=166,0868. Знайдено: 
166,0867. 

Підготовчий синтез 50 
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Гідрохлорид 6-етилпіридин-2-карбонової кис-
лоти 

Продукт одержують за методикою, аналогіч-
ною описаній в Підготовчому синтезі 48, за тим 
винятком, що використовують 6-етил-піридин-2-
карбонітрил (7,94г, 60,1ммоль) в 6-н. хлористово-
дневій кислоті (150мл), суміш нагрівають зі зворо-
тним холодильником протягом 18год, охолоджу-
ють до кімнатної температури, концентрують 
суміш у вакуумі і випаровують чотири рази спільно 
з толуолом, одержуючи 12,5г (72%) вказаної в за-
головку сполуки у вигляді білої твердої речовини. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C8H10NO2 (р+1): m/z=152,0712. Знайдено: 
152,0701. 

Підготовчий синтез 51 
Метил 3-фторбензоат 
До розчину 3-фторбензойної кислоти (3,0г, 

21,4ммоль) в метанолі (71мл) додають крапля за 
краплею при 0°С тіонілхлорид (3,1мл, 42,8ммоль). 
Перемішують розчин протягом 15хв. при 0°С, 
2,5год. при кімнатній температурі і 2год. при 50°С. 
Концентрують реакційну суміш у вакуумі і розчи-
няють залишок в етилацетаті (150мл). Органічний 
розчин промивають насиченим водним розчином 

бікарбонату натрію (2 100мл), розсолом (100мл) і 
сушать над сульфатом натрію. Відділяють розчин 
декантацією і концентрують, одержуючи вказану в 
заголовку сполуку (2,61г, 79%) у вигляді прозорого 
безбарвного масла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,85 (m, 1Н), 7,75 (m, 1H), 

7,32 (m, 1H), 7,21 (m, 1H), 3,85 (s, 3H). 
Способом, описаним вище, одержують перелі-

чені нижче сполуки (за винятком спеціально вка-
заних випадків): 

 

 
 
Підготовчий синтез 66 
Піразин-2-карбонової кислоти метокси-метил-

амід 
До розчину піразин-2-карбонової кислоти (2,0г, 

16,1ммоль) в хлористому метилені (54мл) додають 
при 0°С оксалілхлорид (7,1мл, 80,6ммоль) та Ν,Ν-
диметилформамід (0,12мл, 1,6ммоль). Через 10хв. 
відставляють охолоджуючу баню, і перемішують 
реакційну суміш протягом 18 год при кімнатній те-
мпературі. Концентрують реакційну суміш у вакуу-
мі. Маслянистий залишок розчиняють у хлористо-
му метилені (54мл), і додають гідрохлорид Ν,Ο-
диметилгідроксиламіну (2,36г, 24,15ммоль) і трие-
тиламін (11,2мл, 80,6ммоль). Перемішують реак-
ційну суміш протягом Згод при кімнатній темпера-
турі і розбавляють хлористим метиленом. 
Одержану суміш промивають водою (50мл), наси-
ченим водним розчином бікарбонату (50мл) і роз-
солом (100мл) і концентрують у вакуумі, одержую-
чи вказану в заголовку сполуку (2,35г, 88%) у 
вигляді масла коричневого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,92 (s, 1Н), 8,63 (s, 1H), 

8,52 (s, 1H), 3,72 (s, 3H), 3,51 (s, 3H). 
MS (СІ, метан) m/e 168 (M+1). 
Способом, описаним вище, одержують перелі-

чені нижче сполуки (за винятком спеціально вка-
заних випадків): 

 
Синтез 

№ 
Продукт (хімічна 

назва) 
Фізичні характеристики 

67 Метокси-метил-амід 
6-хлор-піридин-2-

карбонової кислоти 

Щ ЯМР (CDC13): δ 7,75 (t, 
J=8,00Гц, 1Н), 7,50-7,70 
(m, 1H), 7,40 (d, J=8,0Гц, 
Ш), 3,80 (s, 3H), 3,38 (s, 

3H) 

68 Метокси-метил-амід 
6-метил-піридин-2-
карбонової кислоти 

*H ЯМР (CDC13): δ 7,67 
(m, 1H), 7,43 (m, 1H), 7,20 
(m, 1H), 3,75 (s, 3H), 3,39 

(s, 3H), 2,58 (s, 3H) 

 
Підготовчий синтез 69 
Метиловий складний ефір 3-бензилоксиметил-

5-феніл-пент-2-єнової кислоти 
Метил-(трифенілфосфоранілідієн)-ацетат 

(1екв.) і 1-бензилокси-4-фенілбутан-2-он (1екв.) 
розчиняють в толуолі і нагрівають зі зворотним 
холодильником протягом 18 год. Додають додат-
кову кількість метил-(трифенілфосфоранілідієн)-
ацетату і нагрівають зі зворотним холодильником 
ще протягом 18год. Видаляють розчинник у вакуу-
мі, залишок суспендують у гексані і фільтрують. 
Фільтрат концентрують у вакуумі, і одержують вка-
зану в заголовку сполуку. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,4-7,1 (m, 10Н), 6,08 (s, 1H), 

4,5 (s, 2H), 3,9 (s, 2H), 3,65 (s, 3H), 2,9-2,55 (m, 4H). 
Способом, описаним вище, одержують назва-

ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 
 

 
 
Підготовчий синтез 71 
(4-фторнафталін- 1-іл)ацетонітрил 
Розчин 1-хлорметил-4-фторнафталіну (5,45г, 

5,66ммоль), ціаніду натрію (333мг, 6,79ммоль) та 
води (2мл) в Ν,Ν-диметилформаміді (30мл) пере-
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мішують протягом 8год., а потім нагрівають при 
70°С протягом 15год. Охолоджують суміш до кім-
натної температури і розподіляють між насиченим 
розчином бікарбонату натрію та етилацетатом. 
Органічну фазу промивають тричі водою, один раз 
розсолом, сушать (сульфат натрію), фільтрують і 
випаровують. Залишок хроматографують на SiO2 
(елюент 30% етилацетату в гексані), і одержують 
вказану в заголовку сполуку (4,67г, 90%) у вигляді 
твердої речовини світло-коричневого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,19 (d, J=8Гц, 1H), 7,87 (d, 

J=8Гц, 1Н), 7,68 (ddd, J=8, 7, 1Гц, 1Н), 7,63 (ddd, 
J=8, 7, 1Гц, 1H), 7,51 (dd, J=8, 5Гц, 1H), 7,14 (dd, 
J=10, 8Гц, 1H), 4,09 (s, 2H). 

Способом, описаним вище, одержують назва-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 

 

 
 
Підготовчий синтез 73 
Хінолін- 6-іл-ацетонітрил 
Розчин 6-метилхіноліну (3,00г, 20,6ммоль), N-

бромсукциніміду (3,96г, 22,0ммоль) та пероксиду 
бензоїлу (0,51г, 2,10ммоль) в чотирихлористому 
вуглеці (100мл) при перемішуванні нагрівають зі 
зворотним холодильником протягом 2год. Охоло-
джують суміш до кімнатної температури і проми-
вають насиченим водним розчином бісульфіту 
натрію (50мл). Органічну фазу двічі пропускають 
через 30г SiO2 при елююванні дихлорметаном, а 
потім діетиловим ефіром. До об'єднаних органіч-
них фракцій додають Ν,Ν-диметилформамід 
(83мл), і видаляють розчинники під зниженим тис-
ком, залишаючи лише розчин реакційної суміші в 
Ν,Ν-диметилформаміді. До цього розчину додають 
ціанід натрію (1,22г, 24,9ммоль) та бікарбонат ка-
лію (2,51г, 24,9ммоль). Перемішують реакційну 
суміш протягом 2год. при 50°С. Охолоджену реак-
ційну суміш виливають в буферний розчин з рН7 

(75мл) і екстрагують етилацетатом (2 100мл). Ор-
ганічні фази об'єднують, промивають насиченим 
водним розчином хлориду натрію (100мл), сушать 
над твердим хлоридом натрію і концентрують під 
зниженим тиском, одержуючи масло, яке очища-
ють флеш-хроматографією з нормальною фазою 
(120г сорбенту Biotage KP-Sil 40L; елюювання: 
10% етилацетату в гексані 5хв., 20% етилацетату 
в гексані 20 хв, 40% етилацетату в гексані 20хв., 
60% етилацетату в гексані 20хв., потім лінійний 
градієнт 60-100% етилацетату в гексані протягом 
20хв.); одержують 645мг (18%) вказаної в заголов-
ку сполуки. MS ES

+
 m/e 169 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 

Підготовчий синтез 77 
2-етиніл-6-метил-піридин 
Розчин 2-бром-6-метилпіридину (0,5г, 

2,9ммоль) та (триметилсиліл)ацетилену (0,29г, 
2,9ммоль) в триетиламіні (15мл) продувають арго-
ном. Додають йодид міді(І) (11мг, 0,06ммоль) та 
(РР3)2РdСl2 (42мг, 0,06ммоль), і перемішують реа-
кційну суміш при кімнатній температурі в атмос-
фері аргону протягом 2год. Видаляють розчинник 
у вакуумі, і розбавляють залишок етилацетатом 
(50мл) і водою (50мл). Органічний шар відділяють і 
промивають розсолом. Видаляють розчинник, 
одержуючи темнозабарвлене масло. Це масло 
розчиняють· в метанолі (50мл), додають 1-н. роз-
чин гідроксиду натрію (10мл) і перемішують при 
кімнатній температурі протягом 3 год. Водний шар 
нейтралізують 1-н. хлористоводневою кислотою і 
екстрагують етилацетатом. Видаляють розчинник 
у вакуумі і одержують темнозабарвлене масло, 
яке очищають хроматографією на колонці з SiO2, і 
одержують 1,16г (24%) вказаної в заголовку сполу-
ки у вигляді світло-жовтого масла. 

MS ES
+
 m/e 118 (M+1). 

Підготовчий синтез 78 
Етиловий складний ефір (6-метил-піридин-2-

іл)-пропіонової кислоти 
Розчин 2-етиніл-6-метил-піридину (0,5г, 

4,3ммоль) в тетрагідрофурані (20мл) охолоджують 
до -78°С, додають 1,6Μ розчин н-бутиллітію в гек-
сані (2,9мл, 2,7ммоль) і перемішують протягом 
0,5год. Потім до цього розчину додають етилхло-
рформіат (2,85мл, 30ммоль) і перемішують протя-
гом 3год.; в цей час розчин нагрівається до кімнат-
ної температури. Реакцію припиняють насиченим 
розчином хлориду амонію, і екстрагують суміш 
етилацетатом. Розчинник видаляють, і одержують 
0,67г (83%) цільового продукту у вигляді світло-
жовтого масла. 

MS ES
+
 m/e 190 (M+1). 

Підготовчий синтез 79 
4-(2-(2-піридил)етиніл)хінолін 
Суміш трифенілфосфіноксиду (5,56г, 

10ммоль) з 1,2-дихлоретаном (30мл) охолоджують 
на льодовій бані. Додають крапля за краплею ан-
гідрид трифторметансульфокислоти (1,57мл, 
10ммоль) протягом 15хв. До цієї суміші додають 
розчин 1-(2-піридил)-2-(4-хіноліл)етан-1-ону (2,5г, 
10ммоль) в 1,2-дихлоретані (10мл) та триетиламін 
(2,84мл, 20ммоль). Відставляють льодову баню, і 
нагрівають суміш зі зворотним холодильником 
протягом 16 год. Розбавляють суміш дихлормета-

ном (100мл), промивають водою (3 100мл), су-
шать (сульфат магнію), фільтрують, концентрують 
у вакуумі і хроматографують на SiO2 (елюювання 
від 0% до 100% гексану в етилацетаті); одержують 
1г вказаної в заголовку сполуки у вигляді масла. 

MS ES
+
 m/e 231 (M+1). 

Підготовчий синтез 80 
Етиловий складний ефір 4-піридин-2-ілетиніл-

хінолін-2-карбонової кислоти 
Суміш етил-4-бромхінолін-2-карбоксилату 

(2,80г, 10,0ммоль, J. Org. Chem. 1947, 12, 456), 
триетиламіну (1,7мл, 12ммоль), 
біс(трифенілфосфін)-паладій(ІІ) хлориду (0,561г, 
0,80ммоль), Cul (0,114г, 0,60ммоль) та 2-
етинілпіридину (1,11г, 10,8ммоль) в ацетонітрилі 
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(80мл) нагрівають при 75-80°С протягом 18год. в 
запаяній трубці. Додають додаткові кількості трие-
тиламіну (0,85мл, 6,1ммоль), біс(трифенілфосфін)-
паладій(II) хлориду (0,23г, 0,40ммоль) та Cul 
(0,055г, 0,29ммоль), і нагрівають суміш ще протя-
гом 18год. Концентрують суміш у вакуумі і розпо-
діляють між водою та хлороформом. Екстракти у 
хлороформі промивають розсолом і випаровують. 
Залишок хроматографують на SiO2 (елюент 50% 
етилацетату в гексані), і одержують 1,52г (50%) 
твердої речовини жовтого кольору. Переосаджен-
ням з етилацетату одержують вказану в заголовку 
сполуку у вигляді жовтих кристалів: т.пл. 129-
131°С. MS ES

+
 m/e 303 (M+1). 

Підготовчий синтез 81 
3-бензил-4-броммасляна кислота 
Суміш 4-бензил-дигідрофуран-2-ону (1,0г, 

5,6ммоль), оцтової кислоти (1,7мл), НВr (33% роз-
чин в оцтовій кислоті, 2,0мл) нагрівають при 80°С 
протягом 4год. Охолоджують суміш до кімнатної 
температури, виливають в суміш води з льодом 

(20мл) і екстрагують хлороформом (2 30мл). 
Об'єднані органічні екстракти промивають водою і 
розсолом, сушать над безводним сульфатом на-
трію, фільтрують і концентрують у вакуумі, одер-
жуючи 3-бензил-4-броммасляну кислоту (1,5г, 
99%) у вигляді безбарвної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,30-7,12 (m, 5H), 3,58-3,35 

(m, 2H), 2,80-2,38 (m, 5H). 
Способом, описаним вище, одержують перелі-

чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
 

 
 
Підготовчий синтез 85 
(1-піридин-2-іл-2-хінолін-4-іл-етиліден)-

гідразид 3-бензил-4-броммасляної кислоти 
Суміш 3-бензил-4-броммасляної кислоти (2,0г, 

7,78ммоль) і тіонілхлориду (6,0ммоль) нагрівають 
при 80°С протягом 2год. Випаровують тіонілхло-
рид і одержують 3-бензил-4-бромбутирилхлорид 
(2,1г, 99%) у вигляді безбарвної рідини. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,25-7,11 (m, 5Н), 3,55-3,48 

(m, 1Н), 3,40-3,35 (m, 1H), 3,20-3,10 (m, 1H), 3,00-
2,90 (m, 1H), 2,80-2,70 (m, 2H), 2,60-2,57 (m, 1H). 

Розчин (1-піридин-2-іл-2-хінолін-4-іл-етиліден)-
гідразину (2,25г, 8,40ммоль) в безводному дихло-
риметані (100мл) та піридині (1,81мл, 22,4ммоль) 
охолоджують до -78°С, додають розчин 3-бензил-
4-бромбутирилхлориду (2,1г, 7,8ммоль) в дихло-
риметані (10мл) і перемішують протягом 2год. До-
дають до суміші метанол (3мл), перемішують про-
тягом 10хв. і розбавляють насиченим розчином 
хлориду амонію (30мл). Суміш розбавляють дих-

лорметаном (300мл), промивають водою (2 50мл) 
і розсолом (50мл), сушать над безводним сульфа-
том натрію, фільтрують і концентрують у вакуумі. 
Залишок переосаджують з діетилового ефіру і 
одержують вказану в заголовку сполуку (2,3г, 60%) 

у вигляді твердої речовини жовтуватого кольору. 
1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,88-8,82 (m, 1Н), 8,68-8,60 

(m, 2H), 8,30-8,15 (m, 2H), 7,80-7,65 (m, 2H), 7,40-
7,20 (m, 7H), 7,00-6,92 (m, 1H), 4,85 (s, 2H), 3,60-
3,40 (m, 2H), 3,18-3,05 (m, 1H), 2,98-2,80 (m, 3H), 
2,70-2,60 (m, 1H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Підготовчий синтез 130 
7-метил-4-метил-хінолін 
Розчин 3-метилфеніламіну (1екв.) в 1,4-

діоксані перемішують і охолоджують до приблизно 
12°С. Повільно додають сірчану кислоту (2екв.) і 
нагрівають зі зворотним холодильником. До кип-
лячого розчину додають крапля за краплею мети-
лвінілкетон (1,5екв.). Після завершення додавання 
нагрівають розчин протягом 1год. Випаровують 
реакційну суміш досуха і розчиняють в хлористому 
метилені. Доводять розчин до рН8 1Μ карбонатом 
натрію і тричі екстрагують водою. Залишок хрома-
тографують на SiO2 (елюент суміш гексану з ети-
лацетатом, 70/30) і одержують сполуку, вказану в 
заголовку. 

MS ES
+
 m/e=158,2 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Підготовчий синтез 148 
1-(2-піридил)-2-(4-хіноліл)етан-1-он 
У тригорлій круглодонній колбі місткістю 3л, 

обладнаній двома завантажувальними лійками, 
розчиняють лепідин (10,0мл, 75,63ммоль) в тетра-
гідрофурані (200мл). В одну лійку завантажують 
етилпіколінат (20,43мл, 151,26ммоль), а в другу 
0,5Μ розчин біс(триметилсиліл)аміду калію 
(166,4мл, 83,19ммоль) в толуолі. Охолоджують 
розчин до -78°С, і крапля за краплею додають до 
реакційної суміші основу протягом 40хв. Перемі-
шують реакційну суміш ще протягом 1,5год, і шви-
дко додають етилпіколінат. Відставляють охоло-
джувальну баню, і перемішують реакційну суміш 
при кімнатній температурі протягом 3год. Реакцію 
припиняють водою (20мл), і через 5хв. додають 
мурашину кислоту до значення рН дещо нижче 7. 
Концентрують суміш у вакуумі і розподіляють між 
етилацетатом (300мл) і сумішшю розсолу з бікар-
бонатом натрію (300мл). Органічний шар проми-
вають розсолом і розчином бікарбонату натрію, 
сушать над сульфатом натрію і концентрують. 
Одержаний продукт хроматографують на SiO2 
(елюент 27-30% ацетону в гексані), і одержують 
15,31г (82%) твердої речовини жовто-коричневого 
кольору. 

MS ES
+
 m/e 249 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Підготовчий синтез 205 
2-(4-фтор-феніл)-3-оксо-3-(6-трифторметил-

тридин-2-іл)-пропіонітрил 
До розчину 4-фторфенілацетонітрилу (0,12мл, 

1,0ммоль) в безводному тетрагідрофурані (2мл) 
додають крапля за краплею при 0°С в атмосфері 
азоту біс(триметилсиліл)аміду калію (0,5Μ розчин 
в толуолі, 3,0мл, 1,5ммоль). Перемішують суміш 
протягом 10хв., після чого швидко додають S-(4-
хлорфеніл)овий складний ефір 6-трифторметил-
піридин-2-тіокарбонової кислоти. Дають суміші 
нагрітися до кімнатної температури, потім нагрі-
вають до кипіння протягом 10хв.; по збіганні цього 
часу ТШХ (елюювання хлористим метиленом) по-
свідчує завершення реакції. Дають суміші охоло-
дитися, виливають в 10% лимонну кислоту і екст-
рагують хлористим метиленом. Розчин в 
хлористому метилені сушать над сульфатом маг-
нію і концентрують у вакуумі. Залишок очищають 
на колонці із силікагелем, приготованій із застосу-
ванням гексану, при елююванні хлористим мети-
леном, і одержують 204мг (66%) 2-(4-фторфеніл)-
3-оксо-3-(6-трифторметил-піридин-2-іл)-
пропіонітрилу. 

MS ES
-
 m/z 307 (M-1). 

Підготовчий синтез 206 
2-(3-хлор-4-фтор-феніл)-1-(6-метил-піридин-2-

іл)-етанон 

Дисперсію гідриду натрію (60% в мінерально-
му маслі, 0,7г, 17,7ммоль) додають до етанолу 
(25мл). Після припинення виділення газу додають 
3-хлор-4-фторфенілацетонітрил (продукт фірми 
Flourochemicals, 2,0г, 11,8ммоль) і метиловий 
складний ефір 6-метилпіридин-2-карбонової кис-
лоти (1,8г, 11,8ммоль). Нагрівають суміш зі зворо-
тним холодильником протягом 2,5год. і доводять 
до рН7 1-н. хлористоводневою кислотою. Концен-
трують суміш у вакуумі. Додають до суміші конце-
нтровану хлористоводневу кислоту (50мл) і нагрі-
вають зі зворотним холодильником протягом 
1,5год. Виливають суміш на лід і доводять до рН8 
5-н. розчином гідроксиду натрію. Екстрагують су-
міш хлористим метиленом, і сушать органічні екс-
тракти над безводним сульфатом натрію. Суміш 
фільтрують і концентрують у вакуумі, одержуючи 
вказану в заголовку сполуку (2,1г, 68%) у вигляді 
твердої речовини жовтуватого кольору. 

1
H ЯМР 

(CDCl3) δ 7,86-7,83 (m, 1H), 7,73-7,71 (m, 1H), 7,42-
7,33 (m, 2H), 7,26-7,04 (m, 2H), 4,49 (s, 2H), 2,65 (s, 
3H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 
Підготовчий синтез 211 
1-(6-метилпіридин-2-іл)-2-р-толіл-етанон 
До суспензії магнієвих стружок (406мг, 

16,7ммоль) в толуолі (10мл) крапля за краплею 
додають розчин 4-метилбензилхлориду (10мг, 
0,06ммоль) в тетрагідрофурані (0,2мл). Додають 2 
краплі 1,2-диброметану, нагрівають суміш до 50°С 
і дають охолодитися до кімнатної температури. 
Цей процес повторюють, доки не почнеться реак-
ція. Повільно додають 4-метилбензилхлорид (1,5г, 
10ммоль) в тетрагідрофурані (7мл), підтримуючи 
температуру в масі нижче 32°С. Після завершення 
додавання перемішують реакційну суміш при кім-
натній температурі протягом 1год. Крапля за крап-
лею додають реакційну суміш на протязі 5хв. до 
розчину метоксиметиламіду 6-метил-піридин-2-
карбонової кислоти (Підготовчий синтез 250, 1г, 
5,6ммоль) в толуолі (5мл). Перемішують суміш ще 
протягом 45хв. Припиняють реакцію 1-н. хлорис-
товодневою кислотою і перемішують протягом 
30хв. Водний шар нейтралізують насиченим роз-
чином бікарбонату натрію і двічі екстрагують ети-
лацетатом. Об'єднані органічні екстракти проми-
вають розсолом, сушать (сульфат натрію), 
фільтрують і концентрують у вакуумі. Залишок 
хроматографують на SiO2 (градієнт елюенту від 
50% до 75% етилацетату в гексані) і одержують 
сполуку, вказану в заголовку (633мг, 25%), у ви-
гляді масла коричневого кольору. MS ES

+
 m/e 226 
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(M+1). 
Способом, описаним вище, одержують вказа-

ну нижче сполуку: (якщо не задане інше): 
 

 
 
Підготовчий синтез 213 
2-(4-фтор-феніл)-1-(6-трифторм етил-піридин-

2-іл)-етанон 
Суспензію 2-(4-фторфеніл)-3-оксо-3-(6-

трифторметил-піридин-2-іл)- пропіонітрилу (1,4г, 
4,4ммоль) в 48% НВr нагрівають зі зворотним хо-
лодильником протягом 8год., витримують при тем-
пературі навколишнього середовища протягом 
16г, після чого нагрівають зі зворотним холодиль-
ником протягом 8год. Екстрагують суміш діетило-
вим ефіром, додають незначну кількість бікарбо-
нату натрію, екстрагують діетиловим ефіром, 
доводять до основної реакції твердим гідроксидом 
натрію і знов екстрагують діетиловим ефіром. 
Ефірні екстракти об'єднують, сушать над сульфа-
том магнію і концентрують у вакуумі, одержуючи 
темнозабарвлене масло. Це масло очищають на 
колонці із силікагелем, приготованій із застосуван-
ням гексану, при елююванні хлористим метиле-
ном, і одержують 816мг (65%) сполуки, вказаної в 
заголовку, у вигляді темнозабарвленого масла. 

MS ES
-
 m/z 282 (M-1). Способом, описаним 

вище, одержують перелічені нижче сполуки (якщо 
не задане інше): 

 

 
 
Підготовчий синтез 229 
[2-хінолін-4-іл-1-(3-трифторметил-феніл)-

етиліден]-гідразин 
Розчин 2-хінолін-4-іл-1-(3-трифторметил-

феніл)-етанону (1,0г, 3,2ммоль) в етанолі (13мл) 
охолоджують до 0°С і додають гідразин (0,6г, 
19ммоль) і концентровану хлористоводневу кисло-
ту (0,13мл, 1,6ммоль). Нагрівають суміш зі зворот-
ним холодильником протягом 2год. і концентрують 
у вакуумі. Залишок розчиняють в дихлорметані і 

промивають насиченим розчином бікарбонату на-

трію (30мл), водою (2 30мл) і розсолом (30мл). 
Розчин сушать над безводним сульфатом на-

трію і фільтрують. Фільтрат концентрують, і одер-
жують сполуку, вказану в заголовку (1,0г, 97%), у 
вигляді піни світло-жовтого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3) δ 8,80 (m, 1H), 8,28-8,05 (m, 

3H), 7,90-7,40 (m, 4H), 7,20-7,05 (m, 2H), 5,50 (s, 
2H), 4,45 (m, 2H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 



103 76461 104 
 
 

 

Підготовчий синтез 252 
4-бензил-1-(1-тридин-2-іл-2-хінолін-4-іл-

етиліденаміно)-піролідин-2-он 
До суміші (1-піридин-2-іл-2-хінолін-4-іл-

етиліден)-гідразиду 3-бензил-4-бром-масляної 
кислоти (Підготовчий синтез 70, 0,8г, 1,6ммоль) із 
тетрагідрофураном (26мл) додають при 0°С NaH 
(60% у мінеральному маслі, 0,086г, 2,2ммоль). 
Нагрівають суміш до кімнатної температури і пе-
ремішують протягом 2год. Додають насичений 
розчин хлориду амонію (2мл), і видаляють леткі 
компоненти у вакуумі. Залишок хроматографують 
на SiO2 (елюювання 90% етилацетату в гексані, а 
потім сумішшю дихлорметан:метанол:гідроксид 
амонію, 94:5:1) і одержують сполуку, вказану в 
заголовку (0,4г, 45%), у вигляді жовтуватої піни. 

1
H ЯМР (CDCl3) δ 8,86-8,82 (m, 1H), 8,70-8,60 

(m, 1Н), 8,30-8,05 (m, 3H), 7,80-7,30 (m, 4H), 7,30-
7,20 (m, 5H), 6,85-6,80 (m, 1H), 5,20-4,85 (m, 2H), 
3,05-2,95 (m, 2H), 2,30-2,15 (m, 3H), 2,00-1,90 (m, 
2H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче 
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Підготовчий синтез 286 
4-(3-метокси-феніл)-1-(1-тридин-2-іл-2-хінолін-

4-іл-етиліденаміно)-піролідин-2-он 
Розчин 1-піридин-2-іл-2-хінолін-4-іл-етанону 

(0,25г, 1ммоль) та піридину (0,242мл, 3ммоль) в 
оцтовій кислоті (2мл) додають до 1-аміно-4-(3-
метоксифеніл)-піролідин-2-ону (0,2г, 1ммоль) при 
кімнатній температурі в атмосфері азоту. Перемі-
шують суміш протягом 18год. і концентрують у 
вакуумі. Залишок хроматографують на SiO2 (елю-
ент 2% метанолу в дихлорметані), і одержують 
сполуку, вказану в заголовку (0,25г, 57%), у вигляді 
піни жовтого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,75 (d, J=4,5Гц, 1Н), 8,65 

(d, J=4,5Гц, 1Н), 7,70-8,20 (m, 3H), 7,20-7,60 (m, 
3H), 6,70-6,85 (m, 3H), 6,40-6,55 (m, 3H), 5,25 (d, 
J=16,7Гц, 1H), 4,70 (d, J=16,7Гц, 1H), 3,70 (s, 3H), 
3,45-3,60 (m, 1H), 3,10 (dd, J=8, 9,3Гц, 1H), 2,25-
2,80 (m, 3H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Підготовчий синтез 358 
(R)-5-бензилоксиметил-1-[2-(4-фтор-феніл)-1-

(6-метил-піридин-2-іл)-етиліденаміно] -піролідин-2-
он 

Ефірний комплекс трифториду бору (0,25мл, 
1,98ммоль) додають в атмосфері азоту до розчину 
2-(4-фторфеніл)-1-(6-метилпіридин-2-іл)етанону 
(0,45г, 1,98ммоль) в тетрагідрофурані (6,6мл) і 
перемішують протягом 30хв. Додають розчин (R)-
1-аміно-5-бензилоксиметил-піролідин-2-ону (0,43г, 
1,98ммоль) в тетрагідрофурані (1,0мл) і перемі-
шують одержану суміш протягом 1год. Концентру-
ють суміш у вакуумі і залишок хроматографують 
на колонці із SiO2 (елюювання 30% етилацетату в 
гексані); одержують сполуку, вказану в заголовку 
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(380мг, 45%), у вигляді піни жовтого кольору. 
1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,81 (d, J=7,8Гц, 1Н), 7,55 (t, 

J=7,8Гц, 1Н), 7,11-7,32 (m, 8H), 6,81 (td, J=8,7, 
2,0Гц, 2H), 4,45 (s, 2H), 4,30-4,43 (m, 2H), 3,80 (m, 
1H), 3,39-3,51 (m, 2H), 2,51-2,63 (m, 4H), 2,23-2,41 
(m, 1H), 1,86-2,04 (m, 2H). 

Підготовчий синтез 359 
4-(4-хлорфеніл)-1-[2-(4-фтор-феніл)-1-(6-

метил-піридин-2-іл)-етиліденаміно]-піролідин-2-он 
Продукт одержують, як описано в Підготовчо-

му синтезі 358, але з використанням 1-аміно-4-(4-
хлорфеніл)-піролідин-2-ону (1,47г, 7,0ммоль); оде-
ржують сполуку, вказану в заголовку (1,56г, 53%), 
у вигляді піни жовтого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,55-7,66 (m, 1Н), 7,15-7,45 

(m, 7H), 6,89-7,07 (m, 3Н), 4,61 (d, J=15,4Гц, 1Н), 
4,28 (d, J=15,4Гц, 1Н), 3,54-3,71 (m, 2H), 3,26-3,42 
(m, 1H), 2,75-2,89 (m, 1H), 2,58 (s, 3H), 2,46-2,56 
(m, 1H). 

Підготовчий синтез 360 
(5)-5-бензилоксиметил-1-[2-(4-фтор-феніл)-1-

(6-метил-піридин-2-іл)-етиліденаміно]-піролідин-2-
он 

В круглодонній колбі, обладнаній пристроєм 
Діна-Старка, нагрівають зі зворотним холодильни-
ком протягом 1год. суміш (S)-1-аміно-5-
бензилоксиметил-піролідин-2-ону (0,5г, 
2,27ммоль) та 2-(4-фторфеніл)-1-(6-метилпіридин-
2-іл)етанону (0,52г, 2,27ммоль) в толуолі (2,5мл). 
Концентрують суміш у вакуумі, і залишок хромато-
графують на SiO2 (елюювання 40% етилацетату в 
гексані); одержують сполуку, вказану в заголовку 
(500мг, 52%), у вигляді світло-жовтого масла. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 7,81 (d, J=7,8Гц, 1Н), 7,55 (t, 

J=7,8Гц, 1Н), 7,11-7,32 (m, 8H), 6,81 (td, J=8,7, 
2,0Гц, 2H), 4,45 (s, 2H), 4,30-4,43 (m, 2H), 3,80 (m, 
1H), 3,39-3,51 (m, 2H), 2,51-2,63 (m, 4H), 2,23-2,41 
(m, 1H), 1,86-2,04 (m, 2H). 

Підготовчий синтез 361 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-7-[3-(піримідин-2-ілсульфаніл)-
пропокси]-хінолін 

7-(3-хлор-пропокси)-4-(2-піридин-2-іл-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін 
(0,060г, 0,148ммоль), 2-меркаптопіримідин (0,033г, 
0,296ммоль, 2,0екв.) та йодид калію (0,010г, 
0,120ммоль, 0,80екв.) змішують в Ν,Ν-
диметилформаміді (1,0мл), і нагрівають реакційну 
суміш при 60°С протягом 72год. Суміш вносять у 
колонку з 10г смоли SCX. Смолу промивають пос-
лідовно сумішшю дихлорметану з метанолом (9:1, 

2 120мл), сумішшю дихлорметану з 2-н. метано-

льним розчином аміаку (4:1, 2 125мл) і 2-н. мета-
нольним розчином аміаку (125мл). Аміачні елюати 
випаровують досуха, і залишок хроматографують 
на силікагелі (20г, елюент суміш дихлорметану з 2-
н. метанольним розчином аміаку, 99:1); одержують 
0,054г (76%) цільового продукту у вигляді жовту-
вато-коричневої твердої речовини. 

MS ES
+
 m/e 482 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 
 
Підготовчий синтез 368 
Етиловий складний ефір 2-(6-метил-піридин-2-

іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
карбонової кислоти 

Розчин етилового складного ефіру (6-метил-
піридин-2-іл)-пропінової кислоти (3г, 15,9ммоль) і 
3а-Н-піролідино[1,2-с]1,2,3-оксадіазолін-3-он (2г, 
15,9ммоль) нагрівають в ксилолі (50мл) при 150°С 
протягом 48год. Охолоджують суміш і концентру-
ють у вакуумі. Залишок хроматографують на SiO2 
(елюент етилацетат); одержують сполуку, вказану 
в заголовку (1,6г, 37%), у вигляді твердої речовини 
коричневого кольору. 

MS ES+ m/e 272 (M+1). 
Підготовчий синтез 369 
2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-карбонова кислота 
Розчин етилового складного ефіру 2-(6-метил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
карбонової кислоти (1,6г, 5,9ммоль) і 2-н. розчин 
гідроксиду натрію (6мл, 29ммоль) в абсолютному 
етанолі (50мл) нагрівають зі зворотним холодиль-
ником протягом 5год. Охолоджують суміш до кім-
натної температури і концентрують у вакуумі. За-
лишок суспендують у воді і підкислюють до рН5 1-
н. хлористоводневою кислотою. Водний розчин 
тричі екстрагують дихлорметаном. Органічні екст-
ракти об'єднують, сушать (сульфат натрію), фільт-
рують і концентрують у вакуумі, одержуючи сполу-
ку, вказану в заголовку (1,4г, 97%), у вигляді білої 
твердої речовини. 

MS ES
-
 m/e 242 (M-1). 

Підготовчий синтез 370 
3-бром-2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-

4Н-троло[1,2-b]піразол 
До розчину 2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-карбонової кис-
лоти (1,4г, 5,8ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді 
(20мл) додають N-бромсукцинамід (1г, 5,6ммоль) і 
перемішують при кімнатній температурі протягом 
16год. Суміш розбавляють етилацетатом і проми-
вають тричі водою, один раз розсолом, сушать 
(сульфат натрію), фільтрують і концентрують у 
вакуумі, одержуючи сполуку, вказану в заголовку 
(1,5г, 94%), у вигляді твердої речовини світло-
жовтого кольору. 

MS ES
+
 m/e 278 (M+1). 

Підготовчий синтез 371 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]тразол-3-іл)-хінолін-7-карбонова кислота 
Моногідрат гідроксиду літію (0,65г, 15,6ммоль) 

додають до розчину метилового складного ефіру 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
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b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової кислоти (1,44г, 
3,89ммоль) в суміші тетрагідрофурану з водою 
(2:1, 30мл), перемішують при кімнатній температу-
рі протягом 18год і концентрують у вакуумі. Зали-
шок очищають на смолі SCX (2-н. розчин аміаку в 
метанолі), і одержують сполуку, вказану в заголов-
ку (1,22г, 88%), у вигляді твердої речовини жовту-
вато-коричневого кольору. 

1
H ЯМР (DMSO-d6): δ 8,91 (m, 1Н), 8,55 (m, 

1H), 7,48-7,85 (m, 7H), 7,41 (m, 1H), 7,09 (m, 1H), 
4,22 (m, 2H), 2,81 (m, 2H), 2,60 (m, 2H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 
Підготовчий синтез 374 
(S)-6-бензилоксиметил-3-(4-фтор-феніл)-2-(6-

метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол 

Продукт одержують, як описано в Підготовчо-
му синтезі 360, але з використанням (8)-5-
бензилоксиметил-1-[2-(4-хлорфеніл)-1-(6-метил-2-
піридин-2-іл)-етиліденаміно]-піролідин-2-ону (0,5г, 
1,16ммоль); одержують сполуку, вказану в заголо-
вку (325мг, 68%), у вигляді світло-коричневого ма-
сла. 

1
Н ЯМР (CDCl3): δ 7,50 (t, J=8,8Гц, 1H), 7,17-

7,47 (m, 8H), 6,96-7,06 (m, 3H), 4,61 (m, 1H), 4,50 
(s, 2H), 3,98 (dd, J=9,8, 3,2Гц, 1Н), 3,87 (dd, J=9,8, 
5,6Гц, 1H), 2,68-3,05 (m, 4H), 2,54 (s, 3H). 

MS APCI
+
 m/e 414 (M+1). 

Підготовчий синтез 375 
5-хлорметил-2,2-дифтор-бензо[1,3]діоксол 
Розчин (2,2-дифторбензо[1,3]діоксол-5-іл)-

метанолу (1,0г, 5,32ммоль) в чотирихлористому 
вуглеці (10,6мл) додають до трифенілфосфіну на 
полімерному носії (3,5г, 3ммоль/г, 10,6ммоль) при 
кімнатній температурі. Реакційну суміш нагрівають 
протягом 3год. при 80°С, охолоджують до кімнат-
ної температури, фільтрують і промивають тверду 
речовину дихлорметаном. Фільтрат концентрують 
у вакуумі, і одержують сполуку, вказану в заголов-
ку (0,79г, 72%), у вигляді прозорого масла оранже-
вого кольору. 

MS CI
+
 m/e 207 (М+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
 

 
 
Підготовчий синтез 378 
2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-6-ілметиловий складний ефір 
метансульфонової кислоти 

Розчин [2-(6-метилпіридин-2-іл)-3-хінолін-4-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-метанолу 
(30мг, 0,07ммоль) та 4-диметиламіно-піридину 
(каталітичної кількості) в піридині (0,2мл) охоло-
джують до 0°С, додають метансульфонілхлорид 
(8мл, 0,105ммоль) і перемішують протягом 30хв. 
Суміш перемішують при кімнатній температурі 
протягом 30хв., розбавляють етилацетатом 
(20мл), промивають водою і розсолом, сушать над 
сульфатом магнію, фільтрують і концентрують у 
вакуумі, одержуючи сполуку, вказану в заголовку 
(30мг, 86%), у вигляді масла жовтого кольору. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,90 (d, J=4,0Гц, 1H), 8,45 

(d, J=4,0Гц, 1Н), 8,15 (d, J=8,5Гц, 1H), 7,55-7,70 (m, 
2H), 7,36-7,48 (m, 2H), 7,05-7,30 (m, 3H), 4,80-4,90 
(m, 2H), 4,65-4,75 (m, 1H), 2,65-3,05 (m, 7H). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
 

 
 
Підготовчий синтез 387 
Трет-бутиловий складний ефір 4-[4-(2-піридин-

2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-ілокси]-піперидин-1-карбонової кислоти 

До суспензії 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-олу (0,27г, 
0,84ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді (15мл) до-
дають трет-бутиловий ефір 4-бромпіперидин-1-
карбонової кислоти (0,29мл, 2,28ммоль) і карбонат 
цезію (1,5г, 4,57ммоль). Суміш нагрівають при 
80°С протягом 48год. і концентрують у вакуумі. 
Залишок розчиняють в дихлорметані, промивають 
водою і розсолом, сушать над сульфатом натрію і 
концентрують у вакуумі. Після очищення флеш-
хроматографією (SiO2, 7% метанолу в дихлорме-
тані) одержують сполуку, вказану в заголовку 
(262мг, 61%), у вигляді масла жовтого кольору. 

MS ES
+
 m/e 512 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Підготовчий синтез 394 
Етиловий складний ефір 4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-2-
карбонової кислоти 

та 
Етиловий складний ефір 4-(3-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-2-іл)-хінолін-2-
карбонової кислоти 

 
Суміш 3а-Н-піролідино[1,2-с]1,2,3-

оксадіазолін-3-ону (28мг, 0,22ммоль) та етилового 
складного ефіру 4-піридин-2-ілетиніл-хінолін-2-
карбонової кислоти (0,11г, 0,33ммоль) в ксилолі 
(2,2мл) нагрівають зі зворотним холодильником на 
масляній бані протягом 96год. Видаляють розчин-
ник у вакуумі, і хроматографують залишок на SiO2 
(градієнт елюента від 0% до 1% метанолу в хло-
роформі з 3 краплями гідроксиду амонію на 150мл 
розчинника), одержуючи 9,1мг регіоізомеру 1 і 
28,6мг регіоізомеру 2. 

Регіоізомер 1: 
1
H ЯМР (CDCl3): (d, 2Н), 8,04 (s, 1Н), 7,69 (d, 

1H), 7,63 (t, 1H), 7,39 (t, 1H), 7,35 (t, 1H), 7,25 (d, 
1H), 6,79 (t, 1H), 4,47 (квартет, 2Н), 4,31 (t, 2H), 
2,82 (m, 2H), 2,65 (квінтет, 2H), 1,40 (t, 3H); MS ES

+
 

m/e 385 (M+1). 
Регіоізомер 2: 
1
H ЯМР (CDCl3): (d, 1H), 8,27 (d, 1H), 8,20 (s, 

1H), 7,90 (d, 1H), 7,65 (t, 1H), 7,37 (t, 1H), 7,18 (t, 
1H), 6,57 (d, 1H), 4,26 (t, 2H), 3,26 (t, 2H), 2,70 (квін-
тет, 2H), 1,38 (t, 3H); MS ES

+
 m/e 385 (M+1). 

Підготовчий синтез 395 
2-(2-гідроксіетил)-3-гідроксиметил-5-піридин-2-

іл-4-хінолін-4-іл-піразол 
До розчину 2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-

піразоло[5,1-с]морфолін-4-ону (0,50г, 1,46ммоль) в 
тетрагідрофурані (20мл) додають при кімнатній 
температурі LiAlН4 (0,50г, 13,1ммоль). Суміш пе-
ремішують протягом 2год., припиняють реакцію 1-
н. розчином гідроксиду натрію і розподіляють між 
дихлорметаном і водою. Органічну фазу сушать 
(сульфат натрію), фільтрують і концентрують у 
вакуумі. Залишок хроматографують на SіO2 (елю-
ент 10% метанолу в дихлорметані), і одержують 
сполуку, вказану в заголовку (0,35г, 70%), у вигляді 

злегка забарвленої твердої речовини. 
Мас-спектр: TOF ES+ точна маса розрахована 

для C20H49N4O2 (р+1): m/z=347,1508. Знайдено: 
347,1496. 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 
 

 
 
Підготовчий синтез 397 
3-етоксикарбоніл-5-піридин-2-іл-4-хінолін-4-іл-

піразол 
Розчин 2-хінолін-4-іл-1-пірвдин-2-іл-етанону 

(1,00г, 4,0ммоль) та гідразин-моногідрату (1,0мл) в 
етанолі (200мл) нагрівають зі зворотним холоди-
льником протягом 2год. Суміш концентрують у 
вакуумі досуха, залишок розчиняють у піридині 
(50мл), охолоджують до 0°С, і крапля за краплею 
додають етилоксалілхлорид (0,60мл, 5,4ммоль) 
протягом 20хв. Підігрівають суміш до кімнатної 
температури, перемішують протягом 2год. і нагрі-
вають зі зворотним холодильником протягом 3год. 
Суміш концентрують у вакуумі, і розподіляють за-
лишок між дихлорметаном і водою. Органічну фа-
зу сушать (сульфат натрію), фільтрують і концент-
рують у вакуумі, одержуючи сполуку, вказану в 
заголовку (0,6г, 44%), у вигляді білої твердої речо-
вини, яку кристалізують з діетилового ефіру. 

1
H ЯМР (CDCl3): 12,43 (br s, 1H), 9,02 (d, 

J=5Гц, 1H), 8,56 (br s, 1H), 8,32 (d, J=7Гц, 1H), 7,76 
(t, J=7Гц, 1H), 7,65 (d, J=8Гц, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,33 
(br s, 1H), 7,17 (t, J=7Гц, 1H), 4,11 (m, 1H), 0,90 (t, 
J=7Гц, 1Н), MS ES

+
 m/e 345,0 (M+1). 

Підготовчий синтез 398 
5-піридин-2-іл-4-хінолін-4-іл-2Н-піразол-3-ол 
До розчину (1-піридин-2-іл-2-хінолін-4-іл-

етиліден)-гідразину (2,0г, 7,6ммоль) в піридині 
(20мл) крапля за краплею додають при 0°С етил-
хлорформіат (2мл). Підігрівають суміш до кімнат-
ної температури і перемішують протягом 2год. 
Нагрівають суміш зі зворотним холодильником 
протягом 12год і концентрують у вакуумі. Залишок 
оброблюють сумішшю дихлорметану з метанолом, 
і відділяють осад фільтруванням під вакуумом. 
Цей осад розтирають з етанолом, і одержують 
сполуку, вказану в заголовку (300мг, 13%), у ви-
гляді білої твердої речовини. MS ES

+
 m/e 288,9 

(M+1). 
Підготовчий синтез 399 
Трет-бутиловий складний ефір [2-метил-2-({4-

[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбоніл}-
аміно)-пропіл]-карбамінової кислоти 

До розчину 4-[2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-
карбонової кислоти (0,16г, 0,43ммоль), трет-
бутилового складного ефіру (2-аміно-2-
метилпропіл)-карбамінової кислоти (0,09г, 
0,47ммоль), EDC (0,09г, 0,47ммоль), 1-
гідроксибензотриазолу (0,06г, 0,47ммоль) в дихло-
рметані (8,6мл) додають Ν,Ν-діізопропілетиламін 
(0,25мл, 1,29ммоль). Суміш перемішують при кім-
натній температурі протягом 18год. і концентрують 
у вакуумі. Залишок розчиняють в етилацетаті, 
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промивають водою і насиченим водним розчином 
хлориду натрію, сушать над сульфатом натрію і 
концентрують у вакуумі. Залишок хроматографу-
ють на SiO2 (елюент метанол/дихлорметан, 2:98), 
і одержують сполуку, вказану в заголовку (0,21г, 
91%), у вигляді білої твердої речовини. 

1
H ЯМР (CDCl3): 8,93-8,86 (m, 1Н), 8,51 (s, 1H), 

7,79 (s, 2H), 7,39-7,23 (m, 2H), 7,08-7,00 (m, 1H), 
6,93-6,85 (m, 1H), 5,32-5,20 (m, 1H), 4,42-4,31 (m, 
2H), 3,41-3,32 (m, 2H), 2,89-2,78 (m, 2H), 2,75-2,61 
(m, 2H), 2,26 (s, 3H), 1,54-1,41 (m, 15H). 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 

 
 

Підготовчий синтез 401 
Трет-бутиловий складний ефір 4-[4-(2-пірвдин-

2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-
хінолін-7-ілокси]-пшеридин-1-карбонової кислоти 

До суспензії 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-олу (0,27г, 
0,84ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді (15мл) до-
дають трет-бутиловий складний ефір 4-
бромпіперидин-1-карбонової кислоти (0,29мл, 
2,28ммоль) і карбонат цезію (1,5г, 4,57ммоль). 
Суміш нагрівають при 80°С протягом 48год і кон-
центрують у вакуумі. Залишок розчиняють в дих-
лорметані, промивають водою і насиченим водним 
розчином хлориду натрію, сушать над сульфатом 
натрію і концентрують у вакуумі. Залишок хрома-
тографують на SіO2 (елюент 7% метанолу в дих-
лорметані), і одержують сполуку, вказану в заго-
ловку (262мг, 61%), у вигляді масла жовтого 
кольору. 

MS ES
+
 m/e 512 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 
 

 
 

Підготовчий синтез 403 
[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-оцтова кислота 
До розчину етилового складного ефіру [4-(2-

піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілокси]-оцтової кислоти (250мг, 
0,6ммоль) в метанолі (4мл) додають при кімнатній 
температурі 1-н. розчин гідроксиду літію (1,2мл, 
1,2ммоль). Суміш нагрівають при 60°С протягом 
4год. Охолоджують суміш до кімнатної температу-
ри і концентрують у вакуумі. Залишок розчиняють 
в воді і підкислюють до рН=6 1-н. хлористоводне-
вою кислотою. Водний розчин екстрагують 5 разів 
дихлорметаном. Об'єднані органічні екстракти су-
шать (сульфат натрію), фільтрують і концентрують 
у вакуумі, одержуючи сполуку, вказану в заголовку 
(150мг, 65%), у вигляді злегка забарвленої твердої 
речовини. 

MS ES
-
 m/e 385 (M-1). 

Підготовчий синтез 404 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-троло[1,2-

b]піразол-3-іл)-7-(тетрагідро-фуран-2-ілметокси)-
хінолін 

Суміш тетрагідрофуран-2-ілметилового склад-
ного ефіру метансульфонової кислоти (0,70г, 
3,66ммоль), 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-олу (400мг, 
1,22ммоль) і карбонату цезію (2,38г, 7,32ммоль) в 
Ν,Ν-диметилформаміді (2,5мл) нагрівають при 
60°С протягом 42год. Суміш концентрують у ваку-
умі, і хроматографують залишок, одержуючи спо-
луку, вказану в заголовку (79мг, 15%), у вигляді 
жовтувато-коричневої твердої речовини. 

MS APC
+
 m/e 413 (М+1). 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку, (якщо не задане інше): 

 

 
 
ПРИКЛАД 1 6-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін 

 
До суспензії промитого гексаном гідриду на-

трію (60% дисперсія в мінеральному маслі, 347мг, 
50ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді (20мл) дода-
ють 1-[2-(6-бромхінолін-4-іл)-1-піридин-2-іл-
етиліденаміно]-піролідин-2-он (2,2г, 5,37ммоль). 
Одержану суміш нагрівають в атмосфері азоту при 
80-85°С протягом 18год. Доводять реакційну суміш 
до рН2 і нейтралізують твердим карбонатом на-
трію. Екстрагують продукт етилацетатом, сушать 
над сульфатом натрію і концентрують у вакуумі. 
Залишок хроматографують на SіO2 (градієнт елю-
ента від дихлорметану до 2% метанолу в дихлор-
метані), і одержують безбарвну тверду речовину 
(1,145г, 54%). 

MS ES
+
 m/e 391,2 і 393,2 (М+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Приклад 109 
3-бензо[1,3]діоксол-5-іл-2-(6-метил-піридин-2-

іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол 

 
Суміш 3-бром-2-(6-метил-пірвдин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразолу (99мг, 
0,36ммоль), 3,4-метилевдіоксифенілборної кисло-
ти (65мг, 0,39ммоль), (РРh3)Рd (20мг, 0,02ммоль), 
1-н. водного розчину карбонату натрію (500мкл, 
0,5ммоль) в толуолі (5мл) і метанолі (1мл) проду-
вають протягом 10хв. аргоном І нагрівають в атмо-
сфері азоту при 80°С протягом 30год. Суміш охо-
лоджують і розподіляють між водою та 
етилацетатом, органічну фазу промивають водою і 
розсолом, сушать (сульфат натрію), фільтрують і 
концентрують у вакуумі. Залишок хроматографу-
ють на SiO2 (елюент етилацетат), і одержують 
сполуку, вказану в заголовку (10мг, 9%), у вигляді 
твердої речовини жовтого кольору. 

MS ES
+
 m/e 320 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
 

 
 

Приклад 116 
Метиловий складний ефір 4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-6-
карбонової кислоти 
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До суміші ацетату натрію (0,84г, 10,2ммоль) та 

[1,1'-біс(дифенілфосфіно)-
фероцен]дихлорпаладію(ll):СН2СІ2 (42мг, 
0,05ммоль) в метанолі (40мл) додають 6-бром-4-
(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-
піразол-3-іл)-хінолін (1,0г, 2,56ммоль). Нагрівають 
суміш при 90°С під тиском монооксиду вуглецю 68 
фунтів на кв. дюйм (470кПа) протягом 24год. Су-
міш охолоджують, фільтрують і концентрують у 
вакуумі. Продукт розподіляють між етилацетатом і 
водою. Органічну фазу сушать над сульфатом 
натрію і концентрують у вакуумі. Залишок хрома-
тографують на SiO2 (градієнт елюента від дихло-
рметану до 2% метанолу в дихлорметані), і одер-
жують тверду речовину (918мг, 97%). 

MS ES
+
 m/e 371,2 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
 

 
 

Приклад 120 
2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-піразоло[5,1-

с]морфолін 

 
До розчину 2-(2-гідроксіетил)-3-гідроксиметил-

5-піридин-2-іл-4-хінолін-4-іл-піразолу (0,10г, 
0,29ммоль) в тетрагідрофурані (10мл), охолодже-
ного до 0°С, додають NaH (0,04г, 50% у мінераль-
ному маслі). Суміш перемішують протягом 2год. 
при кімнатній температурі і крапля за краплею до-
дають метансульфонілхлорид (0,065 г, 0,57ммоль) 
протягом 30хв. Реакцію припиняють водою, і екст-
рагують суміш етилацетатом. Органічний шар 
промивають водою, сушать (сульфат натрію), фі-
льтрують, і концентрують у вакуумі. Залишок хро-
матографують на SiO2 (елюент 10% метанолу в 
дихлорметані), і одержують сполуку, вказану в 
заголовку (31мг, 33%), у вигляді білої твердої ре-
човини. 

Мас-спектр: TOF ES+ точна маса розрахована 
для C20H16N4O (р+1): m/z=329,1402. Знайдено: 
329,1409. 

Приклад 121 
2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-піразоло[5,1-

с]морфолін-4-опе 

 
Суміш 3-етоксикарбоніл-5-піридин-2-іл-4-

хінолін-4-іл-піразолу (0,35г, 1,00ммоль), 2-
брометанолу (0,15г, 1,12ммоль) і карбонату цезію 
(0,50г, 1,5ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді (20мл) 
нагрівають при 60°С протягом 2год. Охолоджують 
суміш до кімнатної температури, і виливають в 
етилацетат (60мл). Органічну фазу промивають 
водою, сушать (сульфат натрію), фільтрують, і 
концентрують у вакуумі. Залишок хроматографу-
ють на SiO2 (елюент етилацетат з гексаном), і 
одержують сполуку, вказану в заголовку (110мг, 
32%). 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C20H15N4O2 (р+1): m/z=343,1195. Знайдено: 
343,1179. 

Приклад 122 
Диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін 

 
Розчин 7-(3-хлорпропокси)-4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хіноліну 
(54мг, 0,13ммоль), йодиду натрію (5мг, 0,03ммоль) 
і 2-н. розчину диметиламіну в тетрагідрофурані 
(3мл, 6ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді (5мл) на-
грівають при 100°С протягом 48 год. Суміш охоло-
джують, і концентрують у вакуумі. Залишок хрома-
тографують на SiO2 (градієнт елюента від 100% 
етилацетату до 10% метанолу в етилацетаті), і 
одержують сполуку, вказану в заголовку (41 мг, 
74%), у вигляді твердої речовини коричневого ко-
льору. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C25H28N5O(р+1):m/z=414,2294 Знайдено: 
414,2313. 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Приклад 178 
2-{3-[4-(2-тридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
ізоіндол-1,3-діон 

 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-

піразол-3-іл)-хінолін-7-ол (0,100г, 0,305ммоль), N-
(3-бромпропіл)-фталімід (0,163г, 0,609ммоль, 
2екв.) та карбонат цезію (0,248г, 0,761ммоль, 
2,50екв.) змішують в Ν,Ν-диметилформаміді 
(1,0мл), і нагрівають реакційну суміш при 60°С 
протягом 48год. Розбавляють реакційну суміш 
водою (1мл) і розподіляють між етилацетатом 
(6мл) і водою (5мл). Органічний шар відділяють і 
вносять в колонку з 10г смоли SCX. Смолу проми-
вають послідовно дихлорметаном (20мл) і суміш-
шю (4:1) дихлорметану з 2-н. метанольним розчи-
ном аміаку (125мл). Останні фракції випаровують 
досуха, і залишок хроматографують на силікагелі 
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(20г) (елюент суміш (9:1) етилацетату з 2-н. мета-
нольним розчином аміаку), одержуючи цільовий 
продукт (0,117г, 75%) у вигляді жовтувато-
коричневої твердої речовини. 

MS ES
+
 m/e 516 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
 

 

 

 

 
 

Приклад 201 
5-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілоксиметил] -піролідин-2-

он 

 
До розчину (R)-(-)-5-(гідроксиметил)-2-

піролідинону (315мг, 2,74ммоль) в Ν,Ν-
диметилформаміді (3мл) додають метансульфоні-
лхлорид (320мг, 2,74ммоль), і нагрівають при 60°С 
протягом 5год. Розбавляють реакційну суміш Ν,Ν-
диметилформамідом (1мл), і додають 4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-
іл)-хінолін-7-ол (200мг, 0,91ммоль). Перемішують 
суміш при 60°С ще протягом 16год, охолоджують 
до кімнатної температури і розподіляють між ети-
лацетатом і водою. Органічний шар промивають 
тричі водою, один раз розсолом, сушать (сульфат 
натрію), фільтрують, і концентрують у вакуумі. Не-
очищений залишок хроматографують на SiO2 
(елюент 89% дихлорметану, 10% метанолу, 1% 
концентрованого гідроксиду амонію) і одержують 
сполуку, вказану в заголовку (32мг, 8%), у вигляді 
твердої речовини світло-червоного кольору. 

MS ES
+
 m/e 426 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 207 
1-оксид 4-[2-(6-метил-1-окси-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-троло[1,2-b]піразол-3-іл]-хіноліну 

 
До розчину 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-хіноліну 
(133мг, 0,41ммоль) в дихлорметані додають м-
хлорпероксибензойну кислоту (248мг, 1,44ммоль) і 
одержану суміш перемішують протягом 3год. Роз-
бавляють суміш дихлорметаном і промивають дві-
чі насиченим водним розчином бікарбонату на-
трію, один раз розсолом, сушать (сульфат натрію), 
фільтрують, і концентрують у вакуумі, одержуючи 
сполуку, вказану в заголовку (140мг, 96%), у ви-
гляді білої піни. 

Мас-спектр: TOF ES+ точна маса розрахована 
для C21H19N4O2 (р+1): m/z=359,1508. Знайдено: 
359,1516. 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Приклад 223 
3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]тразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилової 
кислоти метиловий складний ефір 

 
Через розчин 7-бром-4-[2-(6-метил-піридин-2-

іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-
хіноліну (0,050г, 0,12ммоль), трибутиламіну 
(0,032г, 0,17ммоль), метилакрилату (0,027г, 
0,24ммоль) та Ν,Ν-диметилформаміду (0,5мл) в 
толуолі (1,0мл) протягом 20хв. пропускають азот. 
Додають Pd(OAc)2 (0,002г, 0,006ммоль) та три(о-
толіл)фосфін (0,007г, 0,021ммоль), і пропускають 
через реакційну суміш азот протягом 10хв. Нагрі-
вають суміш при 80°С протягом 24год. Додають 
додатково Pd(OAc)2 (0,002г, 0,006ммоль) та три(о-
толіл)фосфін (0,007г, 0,021ммоль) і продовжують 
нагрівання ще протягом 24год. Реакційну суміш 
охолоджують, концентрують у вакуумі, і залишок 
хроматографують на SiO2 (елюент 2% метанолу в 
хлористому метилені), одержуючи сполуку, вказа-
ну в заголовку (0,49г, 97%), у вигляді твердої ре-
човини жовтуватого кольору. 

MS APCI
+
 m/e 411 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 
 
Приклад 227 
4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]тразол-3-іл]-7-вініл-хінолін 

 
Через розчин 7-бром-4-[2-(6-метил-піридин-2-

іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-
хіноліну (0,050г, 0,14ммоль) та трибутилвінілолова 
(0,079мл, 0,22ммоль) в толуолі (2,0мл) протягом 
20хв. пропускають азот. Додають Pd (РРh3)2СІ2, і 
пропускають через реакційну суміш азот ще протя-
гом 10хв. Нагрівають реакційну суміш при 90°С 
протягом 24год, концентрують у вакуумі, і залишок 
хроматографують на SiO2 (елюент 2% метанолу в 
хлористому метилені), одержуючи сполуку, вказа-
ну в заголовку (0,030г, 61%), у вигляді твердої ре-
човини жовтуватого кольору. 

MS APCI
+
 m/e 353 (M+1). 

Приклад 228 4-[2-(6-бензил-піридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін 

 
До розчину бензил-магаійхлориду (0,15мл, 

2,0Μ розчин, 0,31ммоль) в тетрагідрофурані (1мл) 
при кімнатній температурі додають при перемішу-
ванні хлорид цинку(ІІ) ((0,34мл, 1,0Μ розчин, 
0,34ммоль). Через 15хв. додають Pd (РРh3)2СІ2 
(5,4мг, 0,0076ммоль), а потім розчин 4-[2-(6-метил-
піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-
3-іл]-хіноліну (60мг, 0,153ммоль) в тетрагідрофу-
рані (1мл). Перемішують реакційну суміш при кім-
натній температурі протягом 18год., і припиняють 
реакцію насиченим водним розчином хлориду 
амонію (1мл). Реакційну суміш фільтрують, конце-
нтрують у вакуумі, і залишок хроматографують на 
SiO2 (елюент 20-50% ацетону в гексані), одержую-
чи сполуку, вказану в заголовку (33,4мг, 54%), у 
вигляді білої твердої речовини. 

MS (СІ, метан) т/е 403 (М+1), 
Способом, описаним вище, одержують вказа-

ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 
 

 
 
Приклад 230 
4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонова кис-
лота 
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До розчину етилового складного ефіру 4-[2-(6-

метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-
піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти (250мг, 
0,6ммоль) у метанолі (4мл) додають при кімнатній 
температурі 1-н. розчин гідроксиду дітію (1,2мл, 
1,2ммоль). Нагрівають реакційну суміш при 60°С 
протягом 4год. Охолоджують суміш до кімнатної 
температури і концентрують у вакуумі. Розбавля-
ють суміш водою і підкислюють до рН6 1-н. хлори-
стоводневою кислотою. Водний розчин екстрагу-
ють п'ять разів дихлорметаном. Об'єднані 
органічні екстракти сушать (сульфат натрію), фі-
льтрують і концентрують у вакуумі, одержуючи 
сполуку, вказану в заголовку (150мг, 65%), у ви-
гляді злегка забарвленої твердої речовини. 

MS ES
-
 m/e 369 (M-1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 235 
Циклопентиламід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-

4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-карбонової 
кислоти 

 
Суміш гідрохлориду 1-(3-диметиламінопропіл)-

3-етилкарбодііміду (53мг, 0,30ммоль), НОВТ (1-
гідроксибензотриазол) (24мг, 0,28ммоль), цикло-
пентиламіну (0,03мл, 0,30ммоль) та 4-(2-піридин-
2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-
хінолін-7-карбонової кислоти (90мг, 0,25ммоль) в 
дихлорметані (1мл) перемішують при кімнатній 
температурі протягом 18год. Суміш концентрують 
у вакуумі, і залишок хроматографують на SіO2, 
одержуючи сполуку, вказану в заголовку (31мг, 
31%), у вигляді білої твердої речовини. 

MS APC
+
 m/e 424 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують 
перелічені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 

 

 
 

Приклад 259 
1-(4-метил-піперазин-1-іл)-2-[4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-етанон 

 
До розчину [4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-оцтової 
кислоти (150мг, 0,39ммоль) в дихлорметані (3мл) 
додають оксалілхлорид (490мг, 3,9ммоль) та одну 
краплю Ν,Ν-диметилформаміду. Суміш перемішу-
ють при кімнатній температурі протягом 5год., 
концентрують у вакуумі, і видаляють залишки роз-
чинників шляхом триразового спільного випарову-
вання з хлороформом; одержують [4-(2-піридин-2-
іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-
хінолін-7-ілокси]-ацетилхлорид у вигляді твердої 
речовини жовтого кольору. До розчину [4-(2-
піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-
іл)-хінолін-7-ілокси]-ацетилхлориду (50мг, 
0,12ммоль) в дихлорметані додають при кімнатній 
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температурі 1-метилпіперазин (62мг, 62ммоль), і 
перемішують суміш протягом 2,5год. Розподіляють 
суміш між дихлорметаном і водою, органічну фазу 
сушать (сульфат натрію), фільтрують і концентру-
ють у вакуумі. Залишок хроматографують на SiO2 
(елюент 89% дихлорметану, 10% метанолу, 1% 
концентрованого гідроксиду амонію), і одержують 
сполуку, вказану в заголовку (28мг, 48%), у вигляді 
твердої речовини ясно-коричневого кольору. 

MS ES
+
 m/e 469 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки:(якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 270 
(2-диметиламіно-етил)-амід 4-[2-(6-метил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл]-хінолін-6-карбонової кислоти 

 
Розчин метилового складного ефіру 4-(2-

піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-
іл)-хінолін-6-карбонової кислоти (0,055г, 
0,14ммоль) в 2-N,N-диметиламіноетиламіні (1,5мл) 
нагрівають при 100°С протягом 24год. Суміш кон-
центрують у вакуумі, і залишок хроматографують 
на SiO2 (елюент 100% етилацетат), одержуючи 
сполуку, вказану в заголовку (0,045г, 74%), у ви-
гляді жовтуватої твердої речовини. 

MS АРСІ
+
 m/e 441 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки:(якщо не задане інше): 

 

 

 
 
Приклад 295 
Амід 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-сульфонової 
кислоти 

 
Через розчин 7-бензилсульфаніл-4-(2-піридин-

2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-
хіноліну (190,2мг, 0,44ммоль) у воді (0,3мл) та 
льодяній оцтовій кислоті (1,8мл) протягом 10хв. 
пропускають молекулярний хлор. Одержаний роз-
чин переносять у шість склянок місткістю по 4мл, і 
концентрують вміст кожної склянки. Масу в одній 
склянці обробляють 7Μ метанольним розчином 
аміаку протягом 10хв. Одержану суміш концент-
рують у вакуумі, і залишок хроматографують на 
SiO2 (елюювання спочатку дихлорметаном, потім 
2% і 5% метанолу в дихлорметані), одержуючи 
цільовий продукт (17мг) у вигляді безбарвного 
масла. 

MS ES
+
 m/e 392,3 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Приклад 302 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іламін 

 
Розчин 7-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-

4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолшу (135,0мг, 
0,34ммоль), трет-бутилату натрію (64,0мг, 
0,62ммоль) та бензофеноніміну (91,0мг, 
0,51ммоль) в толуолі (3мл) знегажують азотом 
протягом 20хв. До цього розчину додають 
три(дибензиліденацетон)-дипаладій(0) (1,0мг, 
0,0011ммоль) та 2,2'-біс(дифенілфосфін)-1,1'-
динафтил (1,5мг, 0,0024ммоль), і суміш знегажу-
ють азотом ще протягом 10хв. Нагрівають суміш 
при 80°С протягом 24год, охолоджують до кімнат-
ної температури, припиняють реакцію насиченим 
розчином хлориду амонію і екстрагують хлорофо-
рмом. Об'єднані органічні фази промивають водою 
і розсолом, сушать (сульфат натрію) і концентру-
ють у вакуумі. Залишок розчиняють в 1Μ хлорис-
товодневій кислоті (5мл) і нагрівають зі зворотним 
холодильником протягом 2,5 год. Концентрують 
суміш у вакуумі, і залишок нейтралізують насиче-
ним розчином бікарбонату натрію. Одержану су-
міш екстрагують хлороформом, і концентрують 
органічні екстракти у вакуумі, одержуючи цільовий 
продукт у вигляді твердої речовини жовтого ко-
льору (96,5мг, 85%). MS ES

+
 m/e 327,9 (M+1). 

Приклад 303 
2-диметиламіно-N-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-
ацетамід 

 
Суміш диметиламіноацетилхлориду (620,0мг, 

13,33ммоль), 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-іламіну (75мг, 
0,23ммоль) та 4-N,N-диметиламінопіридину 
(10,2мг, 0,09ммоль) в безводному піридині (1мл) 
нагрівають зі зворотним холодильником протягом 
72год. Обробляють суміш насиченим розчином 
бікарбонату натрію і екстрагують етилацетатом. 
Органічну фазу промивають розсолом, сушать 
(сульфат натрію), фільтрують і концентрують у 
вакуумі. Залишок хроматографують на SiO2 (граді-
єнтне елюювання, від 5% до 20% метанолу в дих-
лорметані), і одержують масло жовтого кольору 

(62,3мг, 67%). 
MS ES

+
 m/e 413,1 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 311 
1-(2-ідаметиламіно-етил)-3-[4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-
іл]-сечовина 

 
До суміші 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-іламіну 
(38,1мг, 0,11ммоль) та 4-Ν,Ν-
диметиламінопіридину (4,2мг, 0,034ммоль) в без-
водному піридині (1мл) додають 20% розчин фос-
гену в толуолі (80мкл, 0,76ммоль). Одержану су-
міш перемішують при 50°С протягом 18год., 
додають Ν,Ν-диметилетилендіамін (0,5мл) і пере-
мішують протягом 4год. Суміш концентрують у 
вакуумі, і розподіляють залишок між етилацетатом 
та розсолом. Органічний шар сушать (сульфат 
натрію), фільтрують, концентрують у вакуумі, і за-
лишок хроматографують на SiO2 (градієнтне елю-
ювання, від 10% метанолу в дихлорметані до су-
міші вода/метанол/дихлорметан, 0,5:3:7), і 
одержують цільовий продукт (14,2мг, 29%). 

MS ES
+
 m/e 442,1 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Приклад 319 
7-бром-2-ізопропіл-4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін 

 
До розчину 7-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хіноліну 
(50,0мг, 0,13ммоль) в тетрагідрофурані (1мл) при 
кімнатній температурі додають протягом 2год при 
перемішуванні 2Μ розчин ізопропілмагнійхлориду 
в тетрагідрофурані (65мкл, 0,13ммоль). Охоло-
джують суміш до -78°С, і додають триетиламін 
(21,4мкл, 0,154ммоль) та метан-сульфонілхлорид 
(11мкл, 0,14ммоль). Нагрівають суміш до кімнатної 
температури і залишають стояти протягом 18год. 
Додають до суміші воду, екстрагують етилацета-
том, сушать (сульфат натрію), фільтрують і конце-
нтрують у вакуумі. Залишок хроматографують на 
SIO2 (градієнтне елюювання, від дихлорметану до 
75% етилацетату в дихлорметані), і одержують 
вказану в заголовку сполуку у вигляді твердої ре-
човини (4,5мг, 9%). 

MS ES
+
 m/e 433,1 та 435,1 (М+1). 

Приклад 320 
2-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-

4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-пропан-
2-ол 

 
Розчин метилового складного ефіру 4-[2-(6-

метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-
піразол-3-іл]-хінолін-6-карбонової кислоти (0,06г, 
0,16ммоль) у тетрагідрофурані (1мл) охолоджують 
до -78°С і знегажують азотом протягом 20хв. До-
дають до цього розчину 3Μ розчин метилмагнійх-
лориду в тетрагідрофурані (0,17ммоль, 0,06мл), і 
перемішують одержану суміш при 0°С протягом 
2год. Додають до суміші насичений водний розчин 
хлориду амонію, і екстрагують етилацетатом. 
Об'єднані органічні екстракти промивають розсо-
лом, сушать (безводний сульфат натрію), фільт-
рують, і концентрують у вакуумі. Залишок хрома-
тографують на SiO2 (елюент 100% етилацетат), і 
одержують вказану в заголовку сполуку у вигляді 
злегка забарвленої піни (17мг, 28%). 

MS АРСІ
+
 m/e 385 (М+1). 

Приклад 321 
7-(3-хлор-пропілсульфаніл)-4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]тразол-3-іл)-хінолін 

 
До розчину продукту, одержаного в Підготов-

чому синтезі 21, 3-[4-(2-пірвдин-2-іл-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілсульфаніл]-пропан-1-олу (25,0мг, 0,062ммоль) в 
безводному піридині (0,1мл) додають толуолсу-
льфонілхлорид (60,0мг, 0,31ммоль), і одержану 
суміш перемішують при кімнатній температурі про-

тягом 72год. Додають насичений розчин бікарбо-
нату натрію, і одержаний розчин екстрагують ети-
лацетатом. Органічний шар промивають розсо-
лом, сушать (сульфат натрію), фільтрують, і 
концентрують у вакуумі. Хроматографуванням 
залишку на SiO2 (градієнтне елюювання від 5% до 
10% метанолу в дихлорметані) одержують цільо-
вий продукт (11,2мг, 43%). 

MS ES
+
 m/e 421,1 (M+1). 

Приклад 322 
7-бром-4-(4-хлор-2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-

4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін 

 
До розчину 7-бром-4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хіноліну 
(2,2г, 5,62ммоль) в безводному піридині (50мл) 
додають 1Μ розчин сульфурилхлориду в дихлор-
метані (20мл, 20ммоль). Перемішують суміш про-
тягом 18год. і концентрують у вакуумі. Розподіля-
ють залишок між хлороформом і насиченим 
розчином хлориду натрію. Органічний шар сушать 
(сульфат натрію), фільтрують, концентрують у 
вакуумі, і залишок хроматографують на SіO2 (гра-
дієнтне елюювання від дихлорметану до 20% ме-
танолу в дихлорметані), одержуючи вказану в за-
головку сполуку (1,8г, 75%) у вигляді твердої 
речовини червоного кольору. 

MS ES
+
 m/e 424,7 та 426,7 (М+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки, (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 325 
3-(7-бром-хінолін-4-іл)-2-піридин-2-іл-5т6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-4-ол 

 
Розчин 7-бром-4-(4-хлор-2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хіноліну 
(765,0мг, 1,80ммоль) в 15% (об'єми.) водному роз-
чині N-метилпіролідинону (15мл) нагрівають при 
120°С протягом 18год. Суміш концентрують у ва-
куумі, і залишок хроматографують на SIO2 (градіє-
нтне елюювання від дихлорметану до 20% мета-
нолу в дихлорметані), одержуючи тверду речовину 
жовтого кольору (408,0мг, 60%). 

MS ES
+
 m/e 406,8 та 408,8 (М+1). 

Способом, описаним вище, одержують 
перелічені нижче сполуки (якщо не задане інше): 
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Приклад 328 
3-(7-бром-хінолін-4-іл)-2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-піроло[1,2-b]піразол-4-он 

 
До розчину 3-(7-бром-хінолін-4-іл)-2-піридин-2-

іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-4-олу 
(89,0мг, 0,22ммоль) в безводному дихлорметані 
(2мл) додають йодний реактив Десса-Мартіна 
(301,0мг, 0,71ммоль), і одержану суміш перемішу-
ють протягом 18 год. Суміш хроматографують на 
SiO2 (градієнтне елюювання від дихлорметану до 
20% метанолу в дихлорметані), одержуючи тверду 
речовину жовтого кольору (78мг, 88%). 

MS ES
+
 m/e 404,7 та 406,7 (М+1). 

Приклад 329 
3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-бензонітрил 

 
та 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигіцро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
бензамід 

 
Суміш 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-олу (1,42г, 
4,30ммоль), 3-фторбензонітрилу (550,0мг, 
4,5ммоль), 18-краун-6 (80,0мг, 0,37ммоль) та 37% 
(мас.) фториду калію на оксиді алюмінію (3,5 г) в 
диметилсульфоксиді (12мл) нагрівають при 140°С 
протягом 18год. Охолоджують реакційну суміш до 
кімнатної температури, фільтрують, і промивають 
тверду фазу хлороформом. Органічний фільтрат 
промивають розсолом, сушать (сульфат натрію), 
фільтрують, і концентрують у вакуумі. Залишок 
хроматографують на SіO2 (градієнтне елюювання 
від дихлорметану до 20% метанолу в дихлормета-
ні), одержуючи масло жовтого кольору. 

3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
бензонітрил; 

MS ES
+
m/e 430,1 (M+1). 

3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-бензамід; 

MS ES
+
 m/e 447,8 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 

Приклад 334 
N,N-диметил-3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-

4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
тіобензамід 

 
До розчину N,N-диметил-3-[4-(2-піридин-2-іл-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілокси]-бензаміду (0,72г, 1,51ммоль) в толуолі 
(10мл) додають реактив Лавассона (1,01г, 
2,49ммоль). Одержану суміш нагрівають при 
120°С протягом 45хв. Суміш концентрують у ваку-
умі, і залишок хроматографують на SiO2 (градієнт-
не елюювання від дихлорметану до 20% метанолу 
в дихлорметані), одержуючи тверду речовину чер-
воного кольору (556мг, 75%). 

MS ES
+
m/e 491,8 (M+1). 

Приклад 335 
Диметил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-бензил}-
амін 

 
До киплячої (зі зворотним холодильником) су-

міші нікелю Ренея та гідразин-моногідрату (0,5мл, 
10,17ммоль) в метанолі (5мл) додають Ν,Ν-
диметил-3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
тіобензамід (311,0мг, 0,63ммоль) в метанолі 
(20мл). Суміш перемішують протягом 10хв., охо-
лоджують до кімнатної температури, фільтрують, і 
концентрують у вакуумі. Залишок хроматографу-
ють способом рідинної хроматографії під високим 
тиском (колонка С18), і одержують вказану в заго-
ловку сполуку (60,2мг, 20%). 

MS ES
+
 m/e 462,0 (M+1). 

Приклад 336 
4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-1H-хінолін-2-он 

 
До розчину 4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-хінолін-1-
оксиду (103мг, 0,30ммоль) в Ν,Ν-
диметилформаміді (3мл) додають трифтороцто-
вий ангідрид (425мкл, 3,0ммоль). Перемішують 
суміш протягом 40год., виливають у воду і встано-
влюють рН8 насиченим водним розчином бікарбо-
нату натрію. Тричі екстрагують суміш етилацета-
том, об'єднані органічні екстракти промивають 
тричі водою і один раз розсолом, сушать (сульфат 
натрію), фільтрують, і концентрують у вакуумі. За-
лишок розтирають із сумішшю 10% ацетону та 
90% дихлорметану і фільтрують. Твердий продукт 
сушать у вакуумі, і одержують вказану в заголовку 
сполуку (11,6мг, 10%) у вигляді твердої речовини 
жовтого кольору. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C23H22CIN4O2 (р+1): m/z=343,1559. Знайдено: 
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343,1550. 
Приклад 337 
4-(2-тридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол 

 
До розчину 7-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хіноліну 
(53мг, 0,16ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді (3мл) 
додають при кімнатній температурі етантіолят на-
трію (133мг, 1,6ммоль). Розчин нагрівають зі зво-
ротним холодильником протягом 4год, охолоджу-
ють і концентрують у вакуумі. Залишок розчиняють 
в метанолі і вносять в колонку зі смолою SCX. Ко-
лонку промивають водою, метанолом і 7-н. мета-
нольним розчином аміаку. Відповідну фракцію 
концентрують у вакуумі, і одержують вказану в 
заголовку сполуку (28мг, 56%) у вигляді твердої 
речовини жовтого кольору. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C20H17N4O (р+1): m/z=329,1402. Знайдено: 
329,1413. 

Способом, описаним вище, одержують 
вказану нижче сполуку (якщо не задане інше): 

 

 
 

Приклад 339 
6-метокси-4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ол 

 
До суміші 7-бензилокси-6-метокси-4-(2-

піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-
іл)-хіноліну (17мг, 0,04ммоль) та 10% паладію на 
активованому вугіллі (3мг) в абсолютному етанолі 
(2мл) додають 1,4-циклогексадієн (100мг, 
1,2ммоль). Суміш перемішують при кімнатній тем-
пературі протягом 3год., додають метанол 
(500мкл) і нагрівають при 60°С протягом 3год. Су-
міш охолоджують, фільтрують і вносять в колонку 
зі смолою SCX. Колонку промивають водою, мета-
нолом і 7-н. метанольним розчином аміаку. Відпо-
відну фракцію концентрують у вакуумі, і одержу-
ють вказану в заголовку сполуку (10мг, 77%) у 
вигляді твердої речовини жовтого кольору. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C21H19N4O2 (р+1): m/z=359,1508. Знайдено: 
359,1520. 

Приклад 340 
Метиловий складний ефір 3-{4-[2-(6-

метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонової кислоти 

 
До розчину метилового складного ефіру 3-{4-

[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-акрилової 
кислоти (0,041г, 0,1ммоль) в метанолі (1мл) дода-
ють 10% Pd/C (0,1г). Одержану суміш вміщують в 
атмосферу водню (1атм (101,3кПа)) і перемішують 
протягом 18год. Суміш фільтрують і концентрують 
у вакуумі. Залишок хроматографують на SіO2 
(елюент 2% метанолу в дихлорметані), і одержу-
ють цільовий продукт у вигляді твердої речовини 
світло-жовтого кольору (0,035г, 85%). 

MS АРСІ
+
 m/e 413 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують 
перелічені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 

Приклад 343 
7-аміно-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-

4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін 

 
Суміш 7-бром-4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-хіноліну 
(1,35г, 3,34ммоль), трет-бутилату натрію (0,64г, 
6,68ммоль), бензофеноніміну (0,91г, 5,01ммоль) в 
толуолі (30мл) знегажують азотом протягом 20хв. 
Додають до суміші Рd2(dba)3 (0,008г, 0,008ммоль) 
та BINAP (0,012г, 0,019ммоль), і додатково знега-
жують азотом протягом 10хв. Нагрівають суміш 
при 80°С протягом 24год. Додають насичений роз-
чин хлориду амонію (30мл), і екстрагують суміш 
хлороформом. Об'єднані органічні фази промива-
ють водою і розсолом, сушать (сульфат натрію) і 
концентрують у вакуумі. Залишок розчиняють в 
суміші метанолу з 1-н. хлористоводневою кисло-
тою (1:1, 50мл) і нагрівають зі зворотним холоди-
льником протягом 2 год. Концентрують суміш у 
вакуумі і розподіляють залишок між насиченим 
розчином бікарбонату натрію та хлороформом. 
Об'єднані органічні шари промивають водою і роз-
солом, сушать (сульфат натрію), фільтрують і кон-
центрують у вакуумі. Залишок осаджують із суміші 
дихлорметану з гексаном (100мл) і відділяють фі-
льтруванням, одержуючи вказану в заголовку спо-
луку (1,10г, 96%) у вигляді твердої речовини жов-
того кольору. 

MS АРСІ
+
 m/e 342 (M+1). 

Приклад 344 
N,N-димeтил-3-{4-[2-(6-мeтил-пipидин-2-iл)-5,6-

диriдpo-4H-піpoлo[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-
пропіонамід 

 
До розчину метилового складного ефіру 3-{4-

[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-
піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-хінолін-7-іл}-пропіонової 
кислоти (0,30г, 0,73ммоль) та 2Μ розчину димети-
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ламіну в метанолі (1,05мл, 2,1ммоль) в дихлорме-
тані (1мл) додають 2Μ розчин триметилалюмінію в 
гексані (1,64мл, 3,25ммоль). Нагрівають розчин 
при 40°С протягом 48год. Розбавляють суміш дих-
лорметаном (150мл), додають насичений розчин 
натрій-калій-тартрату (30мл) і перемішують протя-
гом 18год. Органічний розчин відділяють, проми-
вають водою і розсолом, сушать (сульфат натрію), 
фільтрують і концентрують у вакуумі. Залишок 
хроматографують на SіO2 (елюент 10% метанолу 
в дихлорметані), і одержують вказану в заголовку 
сполуку (0,29г, 89%) у вигляді піни жовтого кольо-
ру. 

MS АРСІ
+
 m/e 426 (M+1). 

Приклад 345 
N-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
ацетамід 

 
До розчину 3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-
пропіламіну (25мг, 0,06ммоль) в піридині (1мл) 
додають при кімнатній температурі оцтовий ангід-
рид (500мкл, 5,3ммоль). Суміш перемішують про-
тягом 2год, концентрують у вакуумі, і залишок 
хроматографують на SiO2 (елюент 89% дихлорме-
тану, 10% метанолу, 1% концентрованого гідрок-
сиду амонію), і одержують вказану в заголовку 
сполуку (12мг, 47%) у вигляді твердої речовини 
світло-коричневого кольору. 

Мас-спектр: TOF ES+ точна маса розрахована 
для C25H26N5O2 (р+1): m/z=428,2086. Знайдено: 
428,2095. 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 347 
2-пірвдин-2-іл-3-хінолін-4-іл-піразоло[1,5-

а]піперидин-7-ол 

 
Чистий 1-(1-аза-2-піридин-2-іл-3-хінолш-4-іл-

проп-1-еніл)піперидин-2,6-діон (0,64г, 1,8ммоль) 
нагрівають при 180°С протягом 2год. Після охоло-
дження залишок розчиняють в дихлорметані 
(15мл), охолоджують до -70°С і крапля за краплею 
додають 1,0Μ розчин DIBAL-H (діізобутилалюмі-
ній-гідриду) в толуолі (1,9мл, 1,9ммоль). Суміш 
перемішують протягом 0,5год., відставляють охо-
лоджувальну баню, і перемішують ще протягом 
18год. Розбавляють реакційну суміш насиченим 
водним розчином хлориду амонію. Розподіляють 
суміш між етилацетатом та водою. Органічну фазу 
промивають водою і розсолом, сушать (сульфат 
натрію), фільтрують і концентрують у вакуумі. За-

лишок осаджують із суміші етилацетату з гекса-
ном, і одержують вказану в заголовку сполуку 
(0,58г, 62%) у вигляді білої твердої речовини. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C21H18N4O (р+1): m/z=343,1559. Знайдено: 
343,1570. 

Приклад 348 
7-ацетокси-2-піридин-2-іл-3-хінолін-4-іл-

піразоло[1,5-а]піперидин 

 
Розчин 2-пірвдин-2-іл-3-хінолін-4-іл-

піразоло[1,5-а]-піперидин-7-олу (0,04г, 0,12ммоль) 
та оцтового ангідриду (0,2мл) в піридині (2мл) пе-
ремішують при кімнатній температурі протягом 
24год. Розподіляють суміш між етилацетатом та 
водою. Органічну фазу промивають водою і роз-
солом, сушать (сульфат натрію), фільтрують і кон-
центрують у вакуумі. Залишок хроматографують 
на SiO2 (елюент 5% метанолу в дихлорметані), і 
одержують вказану в заголовку сполуку (0,41г, 
91%) у вигляді білої твердої речовини. 

Мас-спектр: TOF ES
+
 точна маса розрахована 

для C23H21N4O2 (р+1): m/z=385,l665. Знайдено: 
385,1668. 

Приклад 349 
Метил-{3-[4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-
амін 

 
Розчин трет-бутилового складного ефіру {3-[4-

(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-
піразол-3-іл)-хінолін-7-ілокси]-пропіл}-карбамінової 
кислоти (100мг, 0,2ммоль) в трифтороцтовій кис-
лоті (3мл) перемішують при кімнатній температурі 
протягом 6год. Концентрують суміш у вакуумі, і 
видаляють залишки трифтороцтової кислоти по-
вторним випаровуванням із хлороформом. Зали-
шок вносять в колонку зі смолою SCX. Колонку 
промивають водою, метанолом і 7-н. метанольним 
розчином аміаку. Концентруванням відповідної 
фракції одержують вказану в заголовку сполуку 
(40мг, 50%) у вигляді жовтого масла. 

MS ES
+
 m/e 400 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 352 
{6-[3-(4-фтор-феніл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-2-іл]-піридин-2-іл}-метанол 
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До розчину 3-(4-фторфеніл)-2-(6-метил-1-окси-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразолу 
(82мг, 0,27ммоль) в хлороформі (2мл) додають 
надлишок трифтороцтового ангідриду і нагрівають 
зі зворотним холодильником протягом 2 год, після 
чого концентрують у вакуумі. Залишок обробляють 
надлишком твердого карбонату калію в метанолі 
при нагріванні зі зворотним холодильником протя-
гом 30хв. Суміш концентрують, після чого розподі-
ляють між етилацетатом та водою. Розчин в ети-
лацетаті концентрують, і залишок очищають на 
колонці із силікагелем (елюент 10% піридину в 
етилацетаті), одержуючи вказану в заголовку спо-
луку (24мг, 29%) у вигляді піни жовтого кольору. 

MS, EI
+
 m/e 310 (М+1). 

Приклад 353 
[6-(3-хінолін-4-іл-5,6-дагідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-2-іл)-піридин-2-іл]-метанол 

 
До розчину метилового складного ефіру 6-(3-

хінолін-4-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-
іл)піридин-2-карбонової кислоти (0,550г, 
1,48ммоль) в метанолі (20мл) додають боргідрид 
літію (35,5мг, 1,63ммоль). Суміш перемішують 
протягом 1год., додають додаткову кількість боргі-
дриду літію (35,5мг, 1,63ммоль), і одержану суміш 
перемішують при кімнатній температурі протягом 
16год. Повільно додають 4-н. хлористоводневу 
кислоту (3мл), і концентрують одержану суміш у 
вакуумі. Залишок розчиняють у метанолі (10мл) і 
розподіляють між етилацетатом (150мл) та наси-
ченим розчином карбонату калію (150мл). Органі-
чну фазу промивають розсолом (150мл), сушать 
(сульфат магнію), і концентрують у вакуумі. Зали-
шок осаджують з етилацетату з гексаном, і одер-
жують вказану в заголовку сполуку (296мг, 58%). 

MS ES
+
 m/e 342 (M+1). 

Приклад 354 
4-[2-(6-метил-тридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-фенол 

 
До розчину 3-(4-метоксифеніл)-2-(6-метил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразолу 
(72мг, 0,24ммоль) в хлористому метилені (1мл) 
додають трибромід бору (0,3мл). Перемішують 
розчин при кімнатній температурі протягом 3год, 
після чого припиняють реакцію метанолом. Конце-
трують суміш у вакуумі, одержуючи тверду речо-
вину червонуватого кольору. Цю речовину пропус-
кають через колонку із силікагелем (елюювання 
хлористим метиленом, етилацетатом, потім аце-
тоном). Відповідні фракції розчину в хлористому 
метилені концентрують у вакуумі і одержують 4мг 

(5,8%) сполуки, вказаної в заголовку. Більш поля-
рні фракції концентрують у вакуумі, після чого об-
робляють водним розчином хлориду амонію та 
метанолом. Суміш концентрують у вакуумі, і очи-
щають залишок на колонці із силікагелем, як опи-
сано вище. Відповідні фракції об'єднують і концен-
трують у вакуумі, одержуючи додатково 49мг 
(71%) сполуки, вказаної в заголовку. 

MS ES
+
 m/z 292 (M+1). 

Приклад 355 
7-(1-метил-піролідин-3-ілметокси)-4-(2-

піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-
іл)-хінолін 

 
До 1М розчину алюмогідриду літію в тетрагід-

рофурані (0,60мл, 0,59ммоль) додають розчин 
бензилового складного ефіру 3-[4-(2-піридин-2-іл-
5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл)-хінолін-7-
ілоксиметил]-піролідин-1-карбонової кислоти 
(215мг, 0,39ммоль) в тетрагідрофурані (2мл). Су-
міш нагрівають при 65°С протягом 2год, охоло-
джують до 0°С і розбавляють насиченим водним 
розчином натрій-калій-тартрату. Суміш екстрагу-
ють хлороформом, і органічну фазу хроматогра-
фують на SіO2, одержуючи вказану в заголовку 
сполуку (112мг, 67%) у вигляді піни жовтого кольо-
ру. 

MS АРС
+
 m/e 426 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують перелі-
чені нижче сполуки (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 357 
(2-диметиламіно-1,1-диметил-етил)-амід 4-[2-

(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти 

 
Суміш (2-аміно-1,1-диметил-етил)-аміду 4-[2-

(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]-піразол-3-іл]-хінолін-7-карбонової кислоти 
(0,12г, 0,27ммоль), ціанборгідриду натрію (0,038г, 
0,6ммоль) та оцтової кислоти (0,077мл, 1,3ммоль) 
в метанолі (5мл) охолоджують до 0°С і перемішу-
ють протягом 10хв. Додають крапля за краплею 
37% водний розчин формальдегіду (0,086мл, 
3,1ммоль) в метанолі (2мл). Дають суміші нагріти-
ся до кімнатної температури, і перемішують протя-
гом 1 год. Припиняють реакцію насиченим водним 
розчином карбонату калію і концентрують у вакуу-
мі. Залишок розчиняють в хлороформі, промива-
ють водою і розсолом, сушать (сульфат натрію), і 
концентрують у вакуумі. Залишок хроматографу-
ють на SiO2 (елюент 8% метанолу, 92% дихлорме-
тану), і одержують вказану в заголовку сполуку 
(33мг, 27%) у вигляді білої піни. 
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MS АРС
+
 m/e 504 (M+1). 

Приклад 358 
(S)-[3-(4-фтор-феніл)-2-(6-метил-піридин-2-іл)-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-метанол 

 
До розчину (S)-6-бензилоксиметил-3-(4-

фторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-дигідро-
4Н-піроло[1,2-b]-піразолу (0,3г, 0,73ммоль) в хло-
роформі (1,0мл) додають триметилсилілйодид 
(0,173мл, 1,21ммоль). Перемішують суміш протя-
гом 2год, розбавляють метанолом (10мл), перемі-
шують протягом 10хв. і концентрують у вакуумі. 
Залишок розчиняють в етилацетаті (50мл), проми-
вають водним розчином тіосульфату натрію 

(2 50мл), насиченим розчином бікарбонату натрію 
і розсолом. Одержаний розчин сушать (сульфат 
магнію), фільтрують, і концентрують у вакуумі. 
Залишок хроматографують на SiO2 (елюент 3% 
метанолу в етилацетаті), і одержують вказану в 
заголовку сполуку (149мг, 64%) у вигляді твердої 
речовини світло-жовтого кольору. 

MS АРСІ
+
 m/e 324 (М+1); діапазон температур 

плавлення: 142-144°С. 
Способом, описаним вище, одержують 

перелічені нижче сполуки, (якщо не задане інше): 
 

 
 
Приклад 360 
(5)-[3-(4-фтор-феніл)-2-(6-метил-піридин-2-іл)-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-6-іл]-
ацетонітрил 

 
Суміш ціаніду калію (44мг, 0,67ммоль), тетра-

бутиламоній-йодиду (каталітичної кількості) та (S)-
3-(4-фторфеніл)-2-(6-метилпіридин-2-іл)-5,6-
дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-6-ілметилового 
складного ефіру метансульфонової кислоти (54мг, 
0,135ммоль) в Ν,Ν-диметилформаміді (0,35мл) та 
воді (0,13мл) нагрівають при 70°С протягом 4год. 
Суміш охолоджують, розчиняють в етилацетаті 
(20мл), промивають водою і розсолом, сушать 
(сульфат магнію), фільтрують, і концентрують у 
вакуумі. Залишок хроматографують на SiO2 (елю-
ент 2% метанолу в хлороформі), і одержують вка-
зану в заголовку сполуку (25мг, 56%). 

MS АРСІ
+
 m/e 333 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 

 

 
Приклад 362 
4-(3-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-2-іл)-хінолін 

 
До розчину 4-(2-(2-піридил)етиніл)хіноліну 

(0,230г, 1ммоль) в ксилолі (2мл) додають 3а-Н-
піролідино[1,2-с]1,2,3-оксадіазолін-3-он (0,252г, 
2ммоль), і одержаний розчин нагрівають зі зворот-
ним холодильником на масляній бані в атмосфері 
аргону протягом 48год., концентрують у вакуумі, і 
хроматографують залишок на SiO2 (градієнтне 
елюювання від 0% до 1% метанолу в хлороформі 
з 3 краплями гідроксиду амонію на 150мл розчин-
ника), одержуючи 18мг вказаної в заголовку сполу-
ки у вигляді масла. 

MS ES
+
 m/e 313 (M+1). 

Приклад 363 
Діоксалат 4-(6-піридин-2-іл-2,3-дигідро-

піразоло[5,1-b]оксазол-7-іл)-хінолін 

 
До розчину 5-піридин-2-іл-4-хінолін-4-іл-2Н-

піразол-3-олу (50мг, 0,17ммоль), етиленгліколю 
(15мг, 0,24ммоль) та три-н-бутилфосфіну (100мг, 
0,50ммоль) в тетрагідрофурані (15мл) додають 
1,1'-(азодикарбоніл)-дипіперидин (120мг, 
0,48ммоль). Розчин нагрівають зі зворотним холо-
дильником протягом 5год., охолоджують і фільт-
рують через колонку з SCX. Залишок хроматогра-
фують на SiO2 (елюент суміш дихлорметану з 
метанолом, 15:1). Одержаний продукт перетво-
рюють в діоксалат, і одержують вказану в заголов-
ку сполуку (40мг, 46%). 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,81 (d, J=4Гц, 1H), 8,42 (m, 

1H), 8,11 (d, J=8Гц, 1H), 7,83 (d, J=8Гц, 1Н), 7,65 
(ddd, J=8, 7, 1Гц, 1Н), 7,46 (ddd, J=8, 7, 1Гц, 1Н), 
7,38 (ddd, J=8, 7, 1Гц, 1H) 7,24-7,29 (m, 2H), 7,06-
7,10 (m, 1H); 

MS ES
+ 

m/e 315,0 (M+1). 
Мас-спектр: TOF ES

+
 точна маса розрахована 

для C19H15N4O (p+1): m/z=315,1246. Знайдено: 
315,1248. 

Приклад 364 
3-[4-(2-трвдин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-оксазолідин-2-он 

 
До розчину 2-гідроксіетилового складного ефі-

ру [4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-
піразол-3-іл)-хінолін-7-іл]-карбамінової кислоти 
(40,2мг, 0,097ммоль) та трифенілфосфіну (35,0мг, 
0,14ммоль) в тетрагідрофурані (1мл) додають при 
кімнатній температурі 40% розчин діетил-
азодикарбоксилату в толуолі (50мкл, 0,11ммоль). 
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Перемішують суміш протягом 18год., фільтрують, і 
концентрують фільтрат у вакуумі. Залишок хрома-
тографують на SіO2 (градієнтне елюювання від 2% 
до 15% метанолу в дихлорметані), і одержують 
цільовий продукт (15,2мг, 40%). 

MS ES
+
 m/e 398,0 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 366 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-

b]піразол-3-іл)-7-(піридин-4-ілметокси)-хінолін 

 
4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-

піразол-3-іл)-хінолін-7-ол (0,100г, 0,305ммоль), 
трифенілфосфін (0,080г, 0,305ммоль) та 4-
піридилкарбінол (0,033г, 0,305ммоль) змішують із 
толуолом (1,0мл), і додають діізопропілазодикар-
боксилат (0,062г, 0,305ммоль). Одержану суміш 
нагрівають при 75°С протягом 18год. Розбавляють 
суміш тетрагідрофураном і нагрівають при 75°С 
протягом 24год. Вносять суміш в колонку з 10г 
смоли SCX. Колонку промивають послідовно дих-
лорметаном (120мл), метанолом (60мл) і сумішшю 
дихлорметану з 2-н. метанольним розчином аміаку 
(4:1) (125мл). Останню фракцію концентрують у 
вакуумі, і залишок хроматографують на SiO2 (елю-
ент суміш етилацетату з 2-н. метанольним розчи-
ном аміаку (9:1)), одержуючи цільовий продукт у 
вигляді жовтувато-коричневої твердої речовини 
(0,035г, 27%). 

MS ES
+
 m/e 420 (M+1). 

Способом, описаним вище, одержують вказа-
ну нижче сполуку (якщо не задане інше): 

 

 
 
Приклад 368 
7-(4,5-Дигідро-1Н-імідазол-2-іл)-4-(2-піридин-2-

іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл)-хінолін 

 
До суміші 2Μ розчину триметилалюмінію в то-

луолі (0,5мл, 1,0ммоль) та метилового складного 
ефіру 4-(2-піридин-2-іл-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]-піразол-3-іл)-хінолін-6-карбонової кислоти 
(250,0мг, 0,675ммоль) при температурі 0°С дода-
ють крапля за краплею при перемішуванні етиле-
ндіамін (45мл, 0,67ммоль). Суміш нагрівають до 
кімнатної температури, після чого нагрівають зі 
зворотним холодильником протягом 3год. Охоло-
джують суміш і розбавляють її водою (0,5мл) та 
метанолом (1мл). Нагрівають зі зворотним холо-

дильником протягом 10хв., охолоджують, фільт-
рують, екстрагують хлороформом, і промивають 
органічну фазу розсолом. Органічний шар концен-
трують у вакуумі, і залишок хроматографують на 
SiO2 (градієнтне елюювання від 10% до 30% мета-
нолу в дихлорметані), одержуючи вказану в заго-
ловку сполуку (46мг, 18%) у вигляді масла жовтого 
кольору. 

MS ES
+
 m/e 381,0 (М+1). 

Приклад 369 
4-[5-(4-фтор-феніл)-2-(6-метил-піридин-2-іл)-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін 

 
Рацемічний 4-[5-(4-фторфеніл)-2-(6-метил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-
3-іл]-хінолін (110мг, 0,26ммоль) розділяють на чис-
ті енантіомери методом препаративної високое-
фективної рідинної хроматографії на колонці з 

сорбентом Chiralcel OD (50 500мм) (елюент ізоп-
ропанол/гептан, 25:75, детектування на довжині 
хвилі 220нм). Фракції, які містять сполуку, що ви-
ходить із колонки першою, об'єднують і концент-
рують, одержуючи вказану в заголовку сполуку 
(44мг, 40%) у вигляді злегка забарвленої піни. 

1
H ЯМР (CDCl3): δ 8,85 (d, J=4,5Гц, 1Н), 8,10 

(d, J=8,4Гц, 1Н), 7,80 (d, J=8,4Гц, 1H), 7,65 (td, 
J=1,5, 8Гц, 1Н), 7,35 (td, J=1,5, 8Гц, 1H), 7,20-7,30 
(m, 4H), 6,85-7,10 (m, 4H), 4,80 (dd, J=8,4, 11Гц, 
1Н), 4,35 (dd, J=7, 11Гц, 1H), 4,15-4,25 (m, 1H), 3,30 
(dd, J=8,4, 16Гц, 1Н), 2,85 (dd, J=6, 16Гц, 1Н), 2,30 
(s, 3H). 

MS APCI
+
 m/e 421 (M+1). 

Приклад 370 
4-[5-(4-фтор-феніл)-2-(6-метил-піридин-2-іл)-

5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін 

 
Рацемічний 4-[5-(4-фторфеніл)-2-(6-метил-

піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-
3-іл]-хінолін (110мг, 0,26ммоль) розділяють на чис-
ті енантіомери методом препаративної високое-
фективної рідинної хроматографії на колонці із 

сорбентом Chiralcel OD (50 500мм) (елюент ізоп-
ропанол/гептан, 25:75, детектування на довжині 
хвилі 220нм). Фракції, які містять сполуку, що ви-
ходить із колонки другою, об'єднують і концентру-
ють, одержуючи вказану в заголовку сполуку 
(59мг, 54%) у вигляді злегка забарвленої піни. 

1
Н ЯМР (CDCІ3): δ 8,85 (d, J=4,5Гц, 1Н), 8,10 

(d, J=8,4Гц, 1Н), 7,80 (d, J=8,4Гц, 1Н), 7,65 (td, 
J=1,5, 8Гц, 1Н), 7,35 (td, J=1,5, 8Гц, 1Н), 7,20-7,30 
(m, 4H), 6,85-7,10 (m, 4H), 4,80 (dd, J=8,4, 11Гц, 
1Н), 4,35 (dd, J=7, 11Гц, 1H), 4,15-4,25 (m, 1H), 3,30 
(dd, J=8,4, 16Гц, 1Н), 2,85 (dd, J=6, 16Гц, 1Н), 2,30 
(s, 3H). 

MS APCI
+
 m/e 421 (M+1). 
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Приклад 371 
4-[2-(6-вініл-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін 

 
До розчину 4-[2-(6-хлор-піридин-2-іл)-5,6-

дигідро-4Н-піроло[1,2-b]-піразол-3-іл]-хіноліну 
(Приклад 101) (59мг, 0,17ммоль) в толуолі (0,7мл) 
при кімнатній температурі додають трибутилвіні-
лолово (0,059мл, 0,19ммоль). Через реакційну 
суміш пропускають азот протягом 5хв. і додають 
тетракіс-(трифенілфосфін)паладій(0) (10мг, 
0,0085ммоль). Пропускають через суміш азот ще 
протягом 2хв., і нагрівають реакційну суміш при 
110°С протягом 18год. Концентрують суміш у ва-
куумі і очищають флеш-хроматографією на колон-
ці (SiO2, 20-40% ацетону в гексані), одержуючи 
вказану в заголовку сполуку (35мг, 62%) у вигляді 
білої твердої речовини. 

MS обчислено 338; MS (АРСІ) (М+1) 339. 
Приклад 372 
3-{4-[2-(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-

піроло[1,2-b]піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-акрилова 
кислота 

 
Розчиняють метиловий складний ефір 3-{4-[2-

(6-метил-піридин-2-іл)-5,6-дигідро-4Н-піроло[1,2-
b]-піразол-3-іл]-хінолін-6-іл}-акрилової кислоти 
(0,040г, 0,1ммоль) в суміші метанолу з водою (3:1, 
2мл). Додають гідроксид літію (0,010г, 0,25ммоль), 
і перемішують суміш протягом 18год. Видаляють 
розчинник, і вносять залишок у колонку зі смолою 
SCX із метанолом. Проводять елюювання мета-
нолом (50мл), а потім 2-н. метанольним розчином 
аміаку, і одержують цільовий продукт (0,036г, 92%) 
у вигляді твердої  речовини  світло-жовтого   ко-
льору. 

MS АРСІ
+
 m/e 397 (М+1). 

Сполуки, описані в цьому документі, були ви-
пробувані на інгібування TGF-β згідно з описаними 
нижче методиками випробувань. Одержані при 
цьому результати подано нижче. 

Очищення рецепторів TGF-β типів І та II і реа-
кції кінази in vitro 

Для рецепторів TGF-β типу І (RIT204D) та типу 
II (RII WT): 

Область цитоплазмової кінази з кінцевою гру-
пою 6X-HIS кожного рецептора була виділена та 
очищена з лізатів клітин комах Sf9, як коротко опи-
сано нижче: 

Осаджені клітини після 48-72год інфекції під-
давали лізису в лізисному буфері (LB: 50мМ Трис, 
рН7,5, 150мМ NaCl, 50мМ NaF, 0,5% NP40 зі сві-
жодобавленим 20мМ β-меркаптоетанолом, 10мМ 
імідазол, 1мМ PMSF, IХ повного інгібітора протеа-
зи, вільного від ЕДТА (EDTA-free Complete 
Protease Inhibitor, продукт фірми Boehringer 
Mannheim)). 

Лізати клітин освітлювали центрифугуванням і 
в концентрації 0,45мкМ фільтрували, після чого 
очищали аффінною хроматографією на Ni/NTA 

(Qiagen). 
Хроматографічна методика: 
Колонку врівноважують 10 CV LB (CV - об'єм 

рідини, що дорівнює об'єму колонки), промивають 
10 CV буферу RIPA (50мМ Трис, рН7,5, 150мМ 
NaCl, 1% NP40, 1мМ ЕДТА, 0,25% деоксихолату 
натрію, свіжодобавлений 20мМ β-меркаптоетанол, 
1мМ PMSF), промивають 10 CV LB, промивають 
10 CV IХ KB (50мМ Трис, рН7,5, 150мМ NaCl, 4мМ 
MgCl2, 1мМ NaF, 2мМ β-меркаптоетанол), елюю-
вання виконують із лінійним градієнтом IХ KB, який 
містить 200мМ імідазол. 

Обидва ензими мали чистоту приблизно 90% і 
виявляли активність щодо автофосфорилування. 

Реакційні суміші: 170-200нМ ензим в IХ кіназ-
ному буфері (KB), серія розведень випробовува-
них сполук в lХ KВ/16% ДМСО (кінцева концентра-
ція від 20мкМ до 1нМ при кінцевій концентрації 
ДМСО 4%); реакції ініціювали додаванням суміші 

АТР (кінцева концентрація 4мкМ АТР/1мкKі 
33

Ρ- -
ΑΤΡ) в lХ KB. 

Реакційні суміші інкубували при 30°С протягом 
1год.для RIT204D або 40хв. для RII WT. Припиня-
ли реакції, і виконували кількісний аналіз із засто-
суванням стандартної методики осадження з ви-
користанням трифтороцтової кислоти та бичачого 
сироваткового альбуміну (ТСА/ВSА) на скловоло-
конні фільтрувальні пластини типу Мilliроrе та ра-
хування сцинтиляцій в рідкому сцинтиляторі на 
приладі MicroBeta JET. 

Типові сполуки згідно з цим винаходом, які 
мають інгібувальну концентрацію ІС50<20,00мкМ 
відносно RlT204D, перелічені в Таблиці І. 

Рецептор TGF-β типу І 
 

 

 
 



151 76461 152 
 
 

 

 
Типові сполуки згідно з цим винаходом, які 

мають інгібувальну концентрацію ІС50<20,00мкМ 
відносно RII WT, перелічені в Таблиці II. 

Рецептор TGF-β типу II 
 

 
 
Випробування з р3ТР-lux клону MvlLu 
Стабільний клон MvlLu (СІ), що містить репор-

тер р3ТР-Lux, був створений із застосуванням 
стандартних методик трансфекції та селекції пу-
роміцину. Цей стабільний клон застосовували для 
скринінгу сполук згідно з прикладами за ознакою їх 
здатності до інгібування TGF-β-залежного проду-
кування люциферази, як коротко описано нижче: 

1. Висівають клітини MvlLu (СІ) на пластини 
Wallac™ Black Isoplates. 

2. Залишають клітини на ніч до злиття. 
3. Видаляють середовище і замінюють його 

середовищем DMEM з 0,5% сироватки плоду ко-
рови (0,5% FBS/DMEM). 

4. Додають серію розведень випробовуваної 
сполуки в 0,5% FBS/DMEM з домішкою ДМСО з 
таким розрахунком, щоб кінцева концентрація ви-

пробовуваної сполуки становила від 20мкМ до 
0,1нМ і кінцева концентрація ДМСО - 0,2%. 

5. Інкубують при 37°С в атмосфері з 5% СО2 
протягом 2год. 

6. Додають 0,5% FBS/DMEM як контроль або 
TGF-β1, розведений в 0,5% FBS/DMEM (кінцева 
концентрація 10пМ) відповідно до лунок -/+TGF-β. 

7. Інкубують при 37°С в атмосфері з 5% СО2 
протягом 16-20год. 

8. Видаляють середовище і промивають lХ 
PBS. 

9. Видаляють PBS і лізують клітини lХ пасив-
ним лізисним буфером (Passive Lysis Buffer, про-
дукт фірми Promega) при кімнатній температурі. 

10. Підраховують активність люциферази на 
приладі MicroBeta JET із застосуванням введення 
реактиву II на люциферазу (Luciferase Assay 
Reagent II, продукт фірми Promega). 

Застосування цього випробування для вимі-
рювання активності реакції TGF-β описано в роботі 
Врана та інших [Wrana et al. (1992) Cell 71:1003-
1014]. 

Типові сполуки згідно з цим винаходом, які 
мають інгібувальну концентрацію ІС50<20,00мкМ 
відносно р3ТР-Lux, перелічені в Таблиці III. 

Випробування з рЗТР-Lux клону MvlLu 
 

 
 

Випробування кінази p38  in vitro 

Активний ензим p38 /SAPK2  був придбаний 
у фірмі "Апстейт Байотекнолоджі" (Upsrate 
Biotechnology, кат. №14-251). При випробуванні 

був застосований відомий субстрат р38  від EGFR 
[Юнг та інші - Young et al. (1997) JBC 272:12116-
12121]. 

Реакції виконували в lХ буфері кінази (25мМ 
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Трис-НСІ, рН7,5, 5мМ β-гліцерофосфат, 2мМ DTT, 
0,1мМ Na3VO4, 10мМ MgCl2, 1мкМ мікроцистин) із 
5нМ р38а, 62,5мкМ субстрату, від 40мкМ до 0,2нМ 
випробовуваних сполук в lХ KВ/16% ДМСО (кінце-
ва концентрація ДМСО 4%). Реакції ініціювали 
додаванням 100мкМ АТР (кінцева концентрація) з 

1мкKі 
33

Ρ- -ΑΤΡ в iХ KB і інкубували при 30°С про-
тягом 40хв. Припиняли реакції фосфорною кисло-
тою, і виконували кількісний аналіз із застосуван-
ням фільтрувальних фосфоцелюлозних пластин 
типу Millipore PH та рахування сцинтиляцій в рід-
кому сцинтиляторі на приладі MicroBeta JET. 

Типові сполуки згідно з цим винаходом, які 
мають інгібувальну концентрацію ІС50<20,00мкМ 

відносно р38 , перелічені в Таблиці IV. 

p38 /SAPK2  
 

 

 
 

Очищення KDR (VEGFR2) та випробування кі-
нази in vitro 

Область цитоплазмової кінази з кінцевою гру-
пою 6X-HIS KDR була виражена та очищена з лі-
затів клітин комах Sf9, як описано вище, з такою 
модифікацією: 

lХ кіназний буфер для промивання хроматог-
рафічної колонки та елюювання був замінений на 
100мМ HEPES, рН7,5, 10мМ МnСl2 та 5мМ β-
меркаптоетанол. Одержаний матеріал мав чистоту 
приблизно 40% і виявляв активність щодо авто-
фосфорилування тирозину. 

Реакційні суміші: 1мкг ензиму в lХ KБ, серія 
розведень випробовуваних сполук в lХ KВ/16% 
ДМСО (кінцева концентрація від 20мкМ до 1нМ 
при кінцевій концентрації ДМСО 4%); реакції ініці-
ювали додаванням суміші АТР (кінцева концент-

рація 4мкМ АТР/1мкKі
33

Ρ- -ΑΤΡ) в lХ KB. 

Реакційні суміші інкубували при 30°С протягом 
20хв. Припиняли реакції, і виконували кількісний 
аналіз із застосуванням стандартної методики 
осадження з використанням TCA/BSA на склово-
локонні фільтрувальні пластини типу Мillіроrе FC 
та рахування сцинтиляцій в рідкому сцинтиляторі 
на приладі MicroBeta JET. 

Типові сполуки згідно з цим винаходом, які 
мають інгібувальну концентрацію ІС50<20,00мкМ 
відносно KDR, перелічені в Таблиці V. 

KDR (VEGFR2) 
 

 
 
До станів, "які характеризуються підвищеною 

активністю TGF-β", належать такі, в яких стимулю-
ється синтез TGF-β, так що TGF-β присутній у збі-
льшених концентраціях, або такі, в яких латентний 
протеїн TGF-β небажаним чином активується або 
перетворюється в активний протеїн TGF-β, або 
такі, в яких рецептори TGF-β мають підвищену 
активність, або такі, в яких протеїн TGF-β виявляє 
підвищене зв'язування з клітинами або з позаклі-
тинною матрицею в місці локалізації захворюван-
ня. Таким чином, в усякому разі вираз "підвищена 
активність" стосується будь-якого стану, при якому 
біологічна активність TGF-β є небажано високою, 
незалежно від причини такого стану. 

З надлишковим продукуванням TGF-β1 пов'я-
зані численні захворювання. Інгібітори внутрішньо-
клітинного сигнального шляху TGF-β є корисними 
засобами для лікування фібропроліферативних 
захворювань. Конкретно, до фібропроліфератив-
них захворювань належать ниркові розлади, пов'я-
зані з нерегульованою активністю TGF-β та надмі-
рним фіброзом, в тому числі гломерулонефрит 
(GN), наприклад, мезангіальний проліферативний 
GN, імунний GN та півмісяцевий GN. До інших нир-
кових хворобливих станів належать діабетична 



155 76461 156 
 
 

 

нефропатія, інтерстиціальний нирковий фіброз, 
нирковий фіброз у пацієнтів після трансплантації, 
які вживають циклоспорин, та нефропатія, пов'я-
зана з ВІЛ. До судинних розладів, пов'язаних із 
колагеном, належать прогресивний системний 
склероз, поліоміозит, склеродерма, дерматоміо-
зит, еозинофільний фасцит, кільцеподібна склеро-
дермія або розлади, пов'язані із синдромом Рейно. 
До легеневих фіброзів, які виникають внаслідок 
надмірної активності TGF-β, належать респіратор-
ний дистрес-синдром дорослих, ідіопатичний ле-
геневий фіброз та інтерстиціальний легеневий 
фіброз, часто пов'язаний з автоімунними розлада-
ми, наприклад, із системним червоним вовчаком 
та склеродермією, дією хімічних агентів або алер-
гією. Іншим автоімунним розладом, пов'язаним з 
фібропроліферативними характеристиками, є ре-
вматоїдний артрит. 

До очних захворювань із фібропроліфератив-
ним станом належать проліферативна вітреорети-
нопатія, що супроводжує операції прикріплення 
сітківки, видалення катаракти з імплантацією внут-
рішньоочної лінзи та постглаукомні операції відно-
влення дренажу, пов'язані з надмірним продуку-
ванням TGF-β1. 

Фіброзні захворювання, пов'язані з надмірним 
продукуванням TGF-β1, можна поділити на хроніч-
ні стани, наприклад, фіброз нирок, легенів та печі-
нки, та більш гострі стани, наприклад, рубцювання 
шкіри та рестеноз [Шамберлен - J. Chamberlein, 
Cardiovascular Drug Reviews, 19(4):329-344]. Син-
тез та секреція TGF-β1 клітинами пухлин може 
також спричинити пригнічення імунітету, як це має 
місце у пацієнтів з агресивними пухлинами мозку 
або грудної залози [Артеага та інші (1993) - 
Arteaga et al., J. Clin. Invest. 92:2569-2576]. Проті-
кання лейшманіозу у мишей різко змінюється під 
впливом TGF-β1 [Барраль-Нетто та інші (1992) - 
Barral-Netto et al., Science 257:545-547]. TGF-β1 
збільшує тяжкість захворювання, в той час як ан-
титіла TGF-β1 стримують розвиток захворювання у 
генетично сприйнятливих мишей. Генетично рези-
стентні миші стають сприйнятливими до лейшма-
ніозу при введенні їм TGF-β1. 

Значний вплив TGF-β1 на осадження позаклі-
тинної матриці розглянуто в кількох роботах [Рокко 
та Зіяде (1991) - Rocco and Ziyaedh. in: 
Contemporary Issues in Nephrology v.23, Hormones, 
autocoids and the kidney, ed. Jay Stein, Churchill 
Livingston, New York, pp.391-410; Роберте та інші 
(1988) - Roberts et al., Rec. Prog. Hormone Res. 
44:157-197]. Ці ефекти TGF-β1 включають стиму-
ляцію синтезу та інгібування деградації компонен-
тів позаклітинної матриці. Оскільки структура та 
фільтраційні властивості клубочків значною мірою 
визначаються складом позаклітинної матриці ме-
зангію та клубочкової мембрани, не дивно, що 
TGF-β1 сильно впливає на нирки. Нагромадження 
мезангіальної матриці при проліферативному гло-
мерулонефриті [Бордер та інші (1990) - Border et 
al., Kidney Int. 37:689-695] та при діабетичній неф-
ропатії [Мауер та інші (1984) - Mauer et al., J. Clin. 
Invest. 74:1143-1155] є виразними та домінуючими 
патологічними ознаками згаданих захворювань. 
Рівень TGF-β1 підвищується при діабетичному 
гломерулосклерозі (прогресивній невропатії) 

[Ямамото та інші (1993) - Yamamoto et al., Proc. 
Natl. Acad. Sci. 90:1814-1818]. TGF-β1 є важливим 
посередником при генезисі фіброзу нирок у бага-
тьох піддослідних тварин [Фан та інші (1990) - 
Phan et al., Kidney Int. 37:426; Окуда та інші (1990) 
- Okuda et al., J. Clin. Invest. 86:453]. Показано при-
гнічення експериментально викликаного гломеру-
лонефриту у пацюків при застосуванні сироватки 
проти TGF-β1 [Бордер та інші (1990) - Border et al., 
Nature 346:371] та протеїну позаклітинної матриці, 
декорину, який може зв'язувати TGF-β1 [Бордер та 
інші (1992) - Border et al., Nature 360:361-363]. 

Надлишок TGF-β1 викликає утворення тканини 
рубців шкіри. Показано, що введення антитіл, що 
нейтралізують TGF-β1, у краї ран, що загоюються, 
на шкірі пацюків пригнічує рубцювання, не впли-
ваючи на швидкість загоєння ран або розривну 
міцність рани [Шах та інші (1992) - Shah et al., 
Lancet 339:213-214]. В той саме час виявлено пос-
лаблення ангіогенезу, зменшення кількості мак-
рофагів та моноцитів у рані і зменшення кількості 
неорганізованого осадження колагенових волокон 
у тканині рубців. 

TGF-β1 може бути чинником поступового по-
товщення стінок артерій, яке є наслідком проліфе-
рації клітин гладких м'язів та осадження позаклі-
тинної матриці в артерії після реконструкції судин 
із застосуванням балонних катетерів. Діаметр рес-
тенозної артерії може внаслідок такого потовщен-
ня зменшитися на 90%, а оскільки більша частина 
такого зменшення спричинена позаклітинною мат-
рицею, а не клітинами гладких м'язів, то може ви-
явитися можливим відкриття цих судин на 50% за 
рахунок лише послаблення надмірного осадження 
позаклітинної матриці. У непошкоджених артеріях 
свиней, трансфікованих in vivo геном TGF-β1, екс-
пресія гена TGF-β1 пов'язана як із синтезом поза-
клітинної матриці, так і з гіперплазією [Набель та 
інші (1993) - Nabel et al., Proc. Natl. Acad. Sci. USA 
90:10759-10763]. Індукована TGF-β1 гіперплазія не 
була такою поширеною, як гіперплазія, індукована 
PDGF-BB, проте в разі трансфекції TGF-β1 оса-
дження позаклітинної матриці було більш вираже-
ним. З гіперплазією, індукованою FGF-1 (секрето-
вана форма FGF) у піддослідних свиней із 
перенесеним геном, осадження позаклітинної мат-
риці не пов'язане [Набель (1993) - Nabel, Nature 
362:844-846]. 

Існує кілька типів ракових пухлин, при яких 
TGF-β1, який виділяють пухлини, може чинити 
шкідливий вплив. Клітини раку простати пацюків 
типу MATLyLu [Штайнер та Баррак (1992) - Steiner 
and Barrack, Моl. Endocrinol. 6:15-25) та клітини 
раку грудної залози людини типу MCF-7 [Артеага 
та інші (1993) - Arteaga et al., Cell Growth and Differ. 
4:193-201] стають більш канцерогенними та мета-
стазно активними після трансфекції вектором екс-
пресії TGF-β1 мишей. TGF-β1 пов'язаний з ангіоге-
незом, метастазами та несприятливим прогнозом 
розвитку у випадках раку простати людини та про-
гресуючого раку шлунка [Вікстром та інші (1998) - 
P. Wikstrom et al., Prostate 37:19-29; Саіто та інші 
(1999) - Η. Saito et al., Cancer 86:1455-1462). У ви-
падках раку грудної залози несприятливий прогноз 
пов'язаний із підвищеним рівнем TGF-β [Діксон та 
інші (1987) - Dickson et al., Proc. Natl. Acad. Sci. 
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USA 84:837-841; Касид та інші (1987) - Cancer Res. 
47:5733-5738; Далі та інші (1990) - Daly et al., J. 
Cell Biochem. 43:199-211; Барретт-Лі та інші (1990) 
- Barrett-Lee et al., Br. J. Cancer 61:612-617; Кінг та 
інші (1989) - King et al., J. Steroid Biochem 34:133-
138; Уелч та інші (1990) - Welch et al., Proc. Natl. 
Acad. Sci. USA 87:7678-7682; Уокер та інші (1992) - 
Walker et al., Eur. J. Cancer 238:641-644], а індуку-
вання TGF-β1 при лікуванні тамоксифеном [Бутта 
та інші (1992) - Butta et al., Cancer Res. 52:4261-
4264] пов'язане з неефективністю лікування раку 
грудної залози тамоксифеном [Томпсон та інші 
(1991) - Thompson et al., Br. J. Cancer 93:609-614]. 
Антитіла до TGF-β1 пригнічують ріст клітин раку 
грудної залози людини типу MDA-231 у атимічних 
мишей [Артеага та інші (1993) - Arteaga et al., J. 
Clin. Invest. 92:2569-2576]; це лікування корелює з 
підвищеною активністю природних клітин-кілерів 
(NK) селезінки. Клітини СНО, трансфіковані латен-
тним TGF-β1, також виявляють знижену ективність 
NK та підвищену інтенсивність росту пухлини у 
голих мишей [Уоллік та інші (1990) - Wallick et al., 
J. Exp. Med. 172:1777-1784]. Таким чином, TGF-β1, 
який виділяють пухлини грудної залози, може 
спричинити ендокринне пригнічення імунітету. По-
казано, що високі концентрації TGF-β1 у плазмі 
вказують на негативний прогноз для пацієнтів із 
прогесуючим раком грудної залози [Аншер та інші 
(1993) - Anscher et al., N. Engl. J. Med. 328:1592-
1598]. У пацієнтів із високим рівнем циркулюючого 
TGF-β перед високодозовою хіміотерапією та ав-
тотрансплантацією кісткового мозку існує високий 
ступінь ризику розвитку гепатичного вено-
оклюзивного захворювання (15-50% усіх пацієнтів 
із рівнем смертності до 50%) та ідіопатичного інте-
рстиціального пульмоніту (40-60% усіх пацієнтів). 
Ці факти вказуюють, що (1) підвищені рівні TGF-β1 
у плазмі можна використати для ідентифікації па-
цієнтів певних груп ризику і (2) що зниження рівня 
TGF-β1 може призвести до зниження захворюва-
ності та смертності пацієнтів, яких лікують цими 
звичайними засобами від раку грудної залози. 

Багато злоякісних клітин виділяють трансфор-
муючий фактор росту (TGF-β), що є потужним іму-
нодепресантом; це дозволяє припустити, що виді-
лення TGF-β може являти собою значний 
механізм захисту пухлини від імунної системи ха-
зяїна. Встановлення субпопуляції лейкоцитів із 
порушеним сигнальним шляхом TGF-β у хазяїна 
пухлини може бути потенціальним засобом імуно-
терапії раку. Трансгенні піддослідні тварини з по-
рушеним сигнальним шляхом TGF-β у Т-клітинах 
здатні руйнувати нормально летальну пухлину 
лімфоми EL4, яка інтенсивно продукує TGF-β1 
[Горелік та Флейвелл (2001) - Gorelik and Flavell, 
Nature Medicine 7(10):1118-1122]. Послаблення 
секреції TGF-β у клітинах пухлини призводить до 
відновлення імуногенності хазяїна, в той час як 
нечутливість Т-клітин до TGF-β викликає приско-
рену диференціацію та автоімунність, елементи 
яких можуть бути потрібні для боротьби з пухли-
нами, що виділяють автоантигени, у хазяїна, у 
якого створено толерантність. Імунодепресивні 
ефекти TGF-β маються на увазі також у підгрупі 
ВІЛ-інфікованих хворих, у яких імунна реакція ни-
жча порівняно з прогнозом, що ґрунтується на 

співвідношенні кількостей Т-клітин CD4/CD8 [Гар-
ба та інші (2002) - Garba et al., J. Immunology 
168:2247-2254]. Антитіла, що нейтралізують TGF-
β, здатні змінювати ефект на протилежний у кіль-
турі клітин, вказуючи, що інгібітори сигнальної дії 
TGF-β можуть нейтралізувати імунну депресію, 
присутню у цієї підгрупи ВІЛ-інфікованих хворих. 

На найбільш ранніх стадіях карциногенезу 
TGF-β1 може діяти як потужний пригнічувач пух-
лини і опосередковувати дію деяких хіміопрофіла-
ктичних агентів. Проте в певний момент розвитку 
та поширення злоякісних новоутворень клітини 
пухлини, очевидно, уникають пригнічення росту під 
впливом TGF-β, при цьому у мікрооточенні цих 
клітин паралельно утворюється біоактивний TGF-
β. Подвійна роль TGF-β як інгібітора та промотора 
пухлин найбільш ясно виявилася в трансгенній 
системі, яка спричиняє надмірне продукування 
TGF-β у кератиноцитах. В той час як ці трансгени 
були більш стійкими до утворення доброякісних 
уражень шкіри, швидкість метастазного перетво-
рення у них різко зросла [Kі та інші (1996) - Cui et 
al., Cell 86(4):531-42]. Продукування TGF-β1 злоя-
кісними клітинами у первинних пухлинах, очевид-
но, посилюється в міру послідовних етапів поши-
рення пухлини. Дослідження численних головних 
епітеліальних різновидів раку свідчать, що підви-
щення продукування TGF-β раковими пухлинами 
людини має місце на відносно пізніх стадіях поши-
рення пухлини. Крім того, цей TGF-β пухлинного 
походження селективно сприяє розвитку клітин 
пухлини і її поширенню. Вплив TGF-β на клітинно-
клітинну та клітинно-стромову взаємодію призво-
дить до більшої схильності до інвазії та розвитку 
метастазів. TGF-β пухлинного походження може 
забезпечити захист пухлинних клітин від впливу 
імунного контролю, оскільки він є потужним інгібі-
тором клонального поширення активованих лім-
фоцитів. Показано також, що TGF-β інгібує проду-
кування ангіостатину. Терапевтичні способи 
лікування раку, наприклад, радіотерапія та хіміо-
терапія, індукують продукування активованого 
TGF-β у пухлині, тим самим сприяючи селектив-
ному росту злоякісних клітин, резистентних до 
ефектів інгібування росту під впливом TGF-β. Та-
ким чином, ці способи лікування раку підвищують 
ризик та інтенсифікують розвиток пухлин із підви-
щеною швидкістю росту та здатністю до інвазії. В 
такій ситуації агенти, які цілеспрямовано вплива-
ють на опосередковану TGF-β передачу сигналу, 
можуть забезпечити високоефективну стратегію 
лікування. Показано, що резистентність пухлинних 
клітин до TGF-β значною мірою нейтралізує цито-
токсичний ефект радіотерапії та хіміотерапії і що 
спричинена таким лікуванням активація TGF-β в 
стромі може виявитися навіть шкідливою, оскільки 
може спричинити підвищену сприйнятливість мік-
рооточення до поширення пухлини і сприяє пош-
кодженню тканин, яке призводить до виникнення 
фіброзу. Імовірно, що застосування інгібіторів пе-
редачі сигналу за участю TGF-β окремо або в ком-
бінаціях з іншими засобами терапії буде сприяти 
лікуванню прогресуючого раку. 

Сполуки згідно з цим винаходом корисні для 
лікування раку та інших захворювань, на які впли-
ває TGF-β, внаслідок інгібування TGF-β у пацієнта, 
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який потребує такого лікування, шляхом введення 
в його організм згаданих сполук. Інгібітори TGF-β 
корисні також при лікуванні атеросклерозу [Мак-
Каффрі – Т.А. McCaffrey, TGF-βs and TGF-β 
Receptors in Atherosclerosis: Cytokine and Growth 
Factor Reviews 2000, 11, 103-114] та хвороби Аль-
цгеймера [Маслія та інші - Е. Masliah et al., 
Functional Role of TGF-β in Alzheimer's Disease 
Microvascular Injuri: Lessons from Trangenic Mice: 
Neurochemistry International 2001, 39, 393-400]. 

Фармацевтичні композиції 
Композиції згідно з цим винаходом містять те-

рапевтично ефективні кількості вищезазначених 
антагоністів TGF-β. Композицію можна виготовля-
ти із застосуванням відомих наповнювачів, розрі-
джувачів або носіїв і пресувати в таблетки або 
виготовляти еліксири чи розчини для зручності 
перорального застосування або введення внутрі-
шньом'язовим або внутрішньовенним шляхом. 
Згадані сполуки можна вводити в організм через-
шкірним способом, а також виготовляти у вигляді 
дозованих форм з модифікованим вивільненням 
тощо. 

Спосіб лікування пацієнта-людини згідно з цим 
винаходом включає введення в організм пацієнта 
антагоністів TGF-β. Антагоністи TGF-β вводяться 
до складу лікарських форм, які можна вводити 
пероральним та ректальним шляхами, місцево, 
парентерально, наприклад, шляхом ін'єкції та без-
перервної або періодичної внутрішньоартеріальної 
інфузії, у формі, наприклад, таблеток, пастилок, 
сублінгвальних таблеток, пакетів-саше, облаток, 
еліксирів, гелей, суспензій, аерозолів, мазей, які 
містять, наприклад, 1-10% (мас.) активної сполуки 
у придатній основі, твердих та м'яких желатинових 
капсул, супозиторіїв, ін'єкційних розчинів та су-
спензій у фізіологічно прийнятних середовищах та 
стерильних фасованих порошків, адсорбованих на 
матеріалі-носії, для приготування ін'єкційних роз-
чинів. З цією метою доцільно виготовляти компо-
зиції в формі дозованих одиниць, при цьому пере-
вага віддається дозованим одиницям, кожна з яких 
містить від приблизно 5мг до приблизно 500мг (від 
приблизно 5мг до 50мг у випадку парентерального 
або інгаляційного застосування і від приблизно 
25мг до 500мг у випадку перорального або ректа-
льного застосування) згаданих сполук. Можна за-
стосовувати добові дози від приблизно 0,5мг/кг до 
приблизно 300мг/кг, у варіанті, якому віддається 
перевага, від 0,5мг/кг до 20мг/кг, активного інгреді-
єнта, хоча легко зрозуміти, що кількість сполуки, 
застосовувану в кожному конкретному випадку, 

визначає лікар з урахуванням усіх релевантних 
обставин, в тому числі стану чи захворювання, яке 
підлягає лікуванню, вибору застосовуваної сполу-
ки, обраного шляху введення в організм. Отже, 
вказаний вище діапазон доз, якому віддається 
перевага, не слід розглядати як обмеження обсягу 
цього винаходу. 

Лікарські форми, корисні для окремого вве-
дення в організм згаданих антагоністів TGF-β, як 
правило, містять щонайменше одну сполуку, виб-
рану зі сполук, охарактеризованих в цьому описі, 
змішану з носієм або розбавлену носієм, або вмі-
щену чи закапсульовану в придатному для ков-
тання носії в формі капсули, пакета-саше, облатки, 
паперового пакетика або іншого виду контейнера, 
або в одноразовому контейнері, наприклад, в ам-
пулі. Носієм або розріджувачем може бути твер-
дий, напівтвердий або рідкий матеріал, який може 
бути носієм, наповнювачем або середовищем для 
активної лікарської речовини. До прикладів розрі-
джувачів або носіїв, які можна застосовувати в 
фармацевтичних композиціях згідно з цим винахо-
дом, є лактоза, декстроза, сахароза, сорбіт, маніт, 
пропіленгліколь, вазелінове масло, безбарвний 
м'який парафін, каолін, аерозольний діоксид крем-
нію, мікрокристалічна целюлоза, силікат кальцію, 
діоксид кремнію, полівінілпіролідон, цетостеари-
ловий спирт, крохмаль, модифіковані види крох-
малю, акацієва камедь, фосфат кальцію, масло 
какао, етоксильовані складні ефіри, какаова олія, 
арахісова олія, альгінати, трагант, желатин, сироп, 
метилцелюлоза, поліоксіетиленсорбітан-
монолаурат, етиллактат, метил- та пропілгідрок-
сибензоати, сорбітан-триолеат, сорбітан-
сесквіолеат та олеїловий спирт, а також пропелен-
ти, наприклад, трихлорфторметан, дихлордифто-
рметан та дихлортетрафторетан. В композиції для 
таблеток можна додавати змащувальний агент 
для запобігання агломерації та прихоплювання 
порошкоподібних інгредієнтів у прес-формах та до 
пуансонів таблетувальних машин. Для цієї мети 
можна застосовувати, наприклад, стеарати алюмі-
нію, магнію або кальцію, тальк або мінеральне 
масло. 

Серед лікарських форм згідно з цим винахо-
дом перевага віддається капсулам, таблеткам, 
супозиторіям, ін'єкційним розчинам, кремам та 
мазям. Особлива перевага віддається композиці-
ям для інгаляційного застосування, наприклад, 
аерозолям, композиціям для ін'єкцій та для перо-
рального застосування шляхом ковтання.
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