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
  



    
  
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  

   
 
   
    
      
   
   
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+
метод  i, ii

1

2 а-и

3 а-и

R = а) СН2-Ph, б) СН2-фурфурил, в) Ph, г) 2-COOHPh, д) 4-BrPh,
       е) 2,5-диClPh, є) 2-СH3Ph, ж) 3-CH3Ph, з) 4-CH3Ph,  и) 3,4-диCH3Ph 

метод i: толуол, n-TosOH;  метод ii: льодя  на CH3COOH, к. H2SO4


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Synthesis of biologically active compounds

 
   
    
     
 
   
     
    
  

 
    


  
   
  
     

      

 

Знайдено, % 
вирахувано, % Сполу- 

ка R Брутто- 
формула С Н N 

Т.пл. С° Вихід % 
метод i/ii 

Прогноз PASS 
(РА/Рі) 

3а СН2-Ph С17H16N2O 77,12 
77,25 

6,01 
6,10 

10,54 
10,61 222 i  67  

ii -64  
0,726/ 
0,012 

3б СН2-фурфурил С15H14N2O2 
70,91 
70,85 

5,43 
5,55 

10,96 
11,02 208-210 i  - 60 

ii - 62 
немає 
активности 

3 в Ph С16H14N2O 76,71 
76,78 

5,60 
5,64 

11,11 
11,19 >300 i  - 78 

ii - 75 
0,754/ 
0,009 

3 г 2-COOHPh C17H14N2O3 
69,38 
69,27 

4,79 
4,83 

9,52 
9,67 288-290 i  - 67 

ii - 68 
0,766/ 
0,008 

3 д 4-BrPh C16H13BrN2O 57,29 
58,38 

3,89 
3,98 

8,60 
8,51 284-286 i  - 72 

ii - 69 
0,701/ 
0,014 

3 е 2,5-диClPh C16H12Cl2N2O 60,08 
60,21 

3,54 
3,79 

8,56 
8,78 242-244 i  - 64 

ii - 69 
0,781/ 
0,008 

3 є 2-МеPh C17H16N2O 77,21 
77,25 

5,99 
6,10 

10,52 
10,60 >300 i  - 63 

ii - 61 
0,747/ 
0,010 

3 ж 3-МеPh C17H16N2O 77,31 
77,25 

6,02 
6,10 

10,51 
10,60 261-263 i  - 70 

ii - 74 
0,707/ 
0,014 

3 з 4-МеPh C17H16N2O 77,23 
77,25 

6,04 
6,10 

10,58 
10,60 >300 i  - 77 

ii - 76 
0,704/ 
0,014 

3 и 3,4-диМеPh C18H18N2O 77,67 
77,73 

6,52 
6,61 

10,06 
10,13 284-286 i  - 74 

ii - 76 
0,702/ 
0,014 

 

Хімічний зсув, δ, м. ч. Спо- 
лука NH  

(1Н) H аром =СН- (1Н, 
с) 

СН2  
(2Н, с) Інші протони 

3а 7,69 (т) 7,61 (2Н, д); 7,36...7,22(7Н, м.);  
6,92 (1Н, т) 4,62 4,36 4,26 (2Н,д, СН2-NH) 

3б 7,62...7,56 (4Н, м); 7,26(2Н, т); 6,93 (1Н, т); 6,42...6,38(2Н, м.) 4,74 4,32 4,24 (2Н,д, СН2-NH) 

3 в 9,45 (c) 7,73 (2Н, д); 7,38...7,28(4Н, м.); 7,18 (2Н, д); 7,00 
(2Н, т.д.) 5,37 4,56  

3 г 8,72 (c) 7,65 (2Н, д); 7,35...7,17 (5Н, м.); 7,06 (1Н, д.д.);6,97 
(1Н, т) 4,88 4,56 2,25 (3Н,с,СН3) 

3 д 9,39 (c) 7,67 (2Н, д); 7,35...7,17 (3Н, м.); 7,02...6,95 (3Н, м); 
6,82 (1Н, д) 5,37 4,55 2,29 (3Н,с,СН3) 

3 е 9,37 (c) 7,66 (2Н, д); 7,35...7,27 (2Н, м); 7,17... 6,94 (5Н, м) 5,29 4,54 2,25 (3Н,с,СН3) 

3 є 9,56 (c) 7,67 (2Н, д); 7,49 (2Н, д); 7,32 (2Н, т); 7,15 (2Н, 
д);7,00 (1Н, т) 5,41 4,56  

3 ж 9,10 (c) 7,66 (2Н, д); 7,57...7,52 (2Н, м); 7,32 (2Н, т); 7,19 
(1Н, д.д);7,00 (1Н, т) 5,24 4,60  

3 з 9,34 (c) 7,66 (2Н, д); 7,31 (2Н, т); 7,17...6,94 (5Н, м) 5,28 4,53 2,25 (3Н,с,СН3) 

3 и 9,29 (c) 7,66 (2Н, д); 7,31 (2Н, т); 7,11...6,88 (4Н, м) 5,30 4,52 2,21 (3Н,с,СН3); 2,16 
(3Н,с,СН3) 

      





   
   


 
    

       
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Synthesis of biologically active compounds

    
    
  
     




  

 


        


  

    
   
     
 
   
  
  


   

    

   
      
     
     
     
        
     
   
    

     
   

    
       
  


   

    

 

   
     
    
    
     
     
   



Сполука ЕД50; мг/кг Доза, мг/кг Середня кількість корчів Гостра токсичність 
ЛД50 мг/кг 

1 2 3 4 5 
1,0 54,54±11,57* 
5,0 83,33±3,89** 3а 0,75 
10,0 67,61±7,02** 

21800 

1,0 47,15±10,14 
3б - 

10,0 26,14±7,15 
 

1,0 61,64±6,84* 
5,0 42,59±10,03 3в 0,90 

10,0 46,97±6,84 

17400 

1,0 45,45±19,22 
5,0 64,81±8,92* 3г 2,25 
10,0 71,41±6,44** 

 

1,0 35,79±7,96 
5,0 63,43±8,18** 3д 3,00 

10,0 50,99±8,38 

 

1,0 -1,36±16,86 
3е - 

10,0 -22,15±11,11 
 

1,0 60,00±3,46** 
5,0 85,00±4,12** 3є 0,75 

10,0 72.20±8.02 

21800 

1,0 55,09±7,50* 
5,0 53,24±4,22 3ж 0,95 
10,0 76,67±1,36* 

21800 

1,0 37,49±11,81 
3з  

10,0  
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Synthesis of biologically active compounds

1 2 3 4 5 
1,0 51,13±8,05 
5,0 70,74±5,08* 

17400 
3и 1,20 

10,0 37,78±4,31  
1,0 14,1 
5,0 42,2 Ортофен 5,00 
10,0 70,4±8,06 

370 

 



≤
≤

    
   
 


    
   

 

N
NO

N
NaO3S

N O

NH

Метамізолу натрієва сіль 1-Феніл-4-феніламіно-1,5-дигідропірол-2-он (3в)



   
       
   
    
    
     
    
     
   
   
   
   
 
    

   
     
       

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

    
   

     

    
      
 
    

 
   
       
  


   

 



     











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Synthesis of biologically active compounds





      










    



        
     











     
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