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ganacxadi efuZvneba amerikis SeerTebul StatebSi ganxilvis 
procesSi arsebul ganacxads 61/044451 Setanis TariRiT 11 aprili 2008 

weli.  

gamogoneba exeba organul naerTebs, romelTa gamoyeneba SeiZleba 
ZuZumwovrebis samkurnalod da/an profilaqtikisTvis, kerZod, 
piridilur naerTebs, romlebic axdens hej-hog signalis gadacemis 
meqanizmis inhibirebas da gamoiyeneba hiperproliferaciuli daava-
debebis da angiogeneziT ganpirobebuli daavadebebis samkurnalod.  

hej-hog (Hh) proteini pirvelad identificirebuli iqna Drosophila 

melanogaster-Si segment-polaruli genis saxiT, romelic monawileobs 
embrionis kopirebaSi (Nusslein-Vo1Hard et al., Roux. Arch. Dev. Biol. 193: 267-282 

(1984)). mogvianebiT identificirebuli iqna, rom Drosophila hej-hogis 
(Sonic, Desert and Indian) sami orTologi arsebobs yvela xerxemlianSi, 
Tevzebis, frinvelebis da ZuZumwovrebis CaTvliT. unayofo hej-hogi 
(DHh) testebSi umTavresad eqspresirdeba rogorc Tagvebis embrionuli 
ganviTarebisas, ise zrdasrul mRrRnelebSi da adamianebSi; induri 
hej-hogi (IHh) CarTulia embriogenezis dros Zvlis ganviTarebaSi da 
zrdasrulebSi Zvlis formirebis procesSi; da sonikuri hej-hogis 
(SHh) maRali dineebis eqspresirdeba ganviTarebuli xerxemlianebis 
embrionebis qordisa da nervuli milakis ventralur firfitaSi. 
naCvenebi iqna, rom transgenul cxovelebSi in vitro eqsplantatis 
analizSi, aseve SHh-is ektopiuri eqspresiis dros SHh asrulebs 
gadamwyvet rols neironuli milebis kopirebis TvalsazrisiT (Echelard 

et al., supra.; Ericson et al., Cell 81 : 747-56 (1995); Marti et al., Nature 375: 322-5 (1995); 

Krauss et al., Cell 75, 1432-44 (1993); Riddle et al., Cell 75: 1401-16 (1993); Roelink et al, 

Cell 81 :445-55 (1995); Hynes et al., Neuron 19: 15-26 (1997)). Hh aseve asrulebs 
garkveul rols kidurebis (Krauss et al., Cell 75: 1431-44 (1993); Laufer et al., Cell 

79, 993-1003 (1994)), somitebis (Fan and Tessier-Lavigne, Cell 79, 1175-86 (1994); 

Johnson et al., Cell 79: 1165-73 (1994)), filtvebis (Bellusci et al., Develop. 124: 53-63 

(1997) da kanis (Oro et al, Science 276: 817-21 (1997)) ganviTarebaSi. 
analogiurad, IHh da DHh monawileobs Zvlis, nawlavis da germinaluri 
ujredebis ganviTarebaSi (Apelqvist et al., Curr. Biol. 7: 801-4 (1997); Bellusci et al., 

Dev. Suppl. 124: 53-63 (1997); Bitgood et al., Curr. Biol. 6: 298-304 (1996); Roberts et al., 

Development 121 : 3163-74 (1995)). 
adamianis SHh sinTezirdeba 45 kda-iani winamorbedi proteinidan, 

romelic avtokatalizuri gaxleCvis Sedegad iZleva 20 kda-ian N-
terminalur fragments, romelic pasuxismgebelia normalur hej-hog 
signalis gadacemis aqtiurobaze; da 25 kda-ian C-terminalur 
fragments, romelic pasuxismgebelia autoprocesingul aqtiurobaze, 
romelSic N-terminaluri fragmenti koniugirebulia qolesterinis 
fragmentTan (Lee, J.J., et al. (1994) Science 266, 1528- 1536; Bumcrot, D.A., et al. 

(1995), MoI. Cell Biol. 15, 2294-2303; Porter, J.A., et al. (1995) Nature 374, 363- 366). N-
terminaluri fragmenti Sedgeba sruli sigrZis winamorbedi Tanamim-
devrobis 24-197 aminomJavuri naSTebisgan, romelic rCeba membranasTan 
SekavSirebuli mis C-terminalTan qolesterinis SekavSirebis xarjze 
(Porter, J.A., et al. (1996) Science 274, 255- 258; Porter, J.A., et al. (1995) Cell 86, 21-34). 
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qolesterinis koniugacia pasuxismgebelia hej-hog signalis qsovilSi 
lokalizaciaze. 

savaraudod, ujredis zedapirze Hh signals anacvlebs 12  
transmembranuli domenis proteinis jibe (Ptc) (Hooper and Scott, Cell 59: 751-

65 (1989); Nakano et al., Nature 341 : 508- 13 (1989)) da gluvi G-protein-
SeuRlebulis msgavsi receptori (Smo) (Alcedo et al., Cell 86: 221-232 (1996); 

van den Heuvel and Ingham, Nature 382: 547-551 (1996)). rogorc genetikuri, ise 
bioqimiuri midgoma adasturebs receptoris models, romelSic Ptc da 

Smo aris multikomponenturi receptoruli kompleqsis nawili (Chen 

and Struhl, Cell 87: 553-63 (1996); Marigo et al., Nature 384: 176-9 (1996); Stone et al., 

Nature 384: 129-34 (1996)). Hh-is Ptc-Tan SekavSirebisas sustdeba Ptc-s 
normaluri inhibitoruli moqmedeba Smo-ze, rac Smo-s aZlevs plazmur 
membranaSi Hh signalis gardaqmnis SesaZleblobas. miuxedavad amisa, 
zusti meqanizmi, romlis saSualebiTac Ptc axdens Smo aqtiurobis 
kontrols, jerjerobiT ar aris naTeli. 

Smo-iT iniciirebuli signalis gadacemis kaskadis Sedegia 
birTvSi arsebuli Gli transkrifciis faqtorebis aqtivacia, sadac 
isini axorcieleben samizne genebis transkrifciis kontrols. naCvenebi 
iqna, rom Gli gavlenas axdens Hh meqanizmis inhibitorebis, rogoricaa 
Ptc da Hipl, transkrifciaze uaryofiTi ukukavSiris maryuJSi, rac imis 
maCvenebelia, rom Hh meqanizmis aqtiurobis mkacri kontroli 
aucilebelia swori ujreduli diferenciaciisa da organos 
formirebisTvis. Hh signalis gadacemis meqanizmis ukontrolo 
aqtivacia dakavSirebulia avTvisebian procesebTan, kerZod Tavis 
tvinis, kanis da kunTis avTviseban davadebebTan da angiogenezTan. 
aRniSnulis safuZveli aris is, rom Hh meqanizmi aregulirebs ujredis 
proliferacias zrdasrulebSi ujreduli ciklis progresiaSi 
monawile iseTi genebis aqtivaciis gziT, rogoricaa ciklin D, 
romelic CarTulia G1-S gadatanaSi. aseve, SHh ablokirebs ujreduli 
ciklis Sewyvetas, romelic gaSualebulia p21-iT, romelic 
warmoadgens ciklin damokidebuli kinazebis inhibitors. Hh 
signalireba am procesebSi monawileobs kibos proliferaciaSi 
CarTuli EGFR meqanizmis (EGF, Her2) komponentebis, aseve angiogenezSi 
CarTuli PDGF (PDGFα) da VEGF  meqanizmebis komponentebis inducirebis 
gziT. Ptc genSi funqciuri mutaciis dakargva aReniSnebaT nevis 
bazalur ujredovani sindromis (BCNS), memkvidreobiTi daavadebebis, 
romlebisTvisac damaxasiaTebelia mravlobiTi bazalur ujredovani 
karcinomebi (BCC), mqone pacientebs. disfunqciuri Ptc genis mutaciebi 
aseve kavSirSia sporaduli bazalur ujredovani karcinomis tipis 
simsivneebis didi procentis SemTxvevaSi (Chidambaram et al., Cancer Research 

56: 4599-601 (1996); Gailani et al., Nature Genet. 14: 78-81 (1996); Hahn et al., Cell 85: 841-

51 (1996); Johnson et al., Science 272: 1668-71 (1996); Unden et al., Cancer Res. 56: 4562-5; 

Wicking et al., Am. J. Hum. Genet. 60: 21-6 (1997)). savaraudod, Ptc funqciis 
dakavrgva iwvevs Smo-s mier signalis ukontrolo gadacemas bazalur 
ujredovani karcinomas SemTxvevaSi. analogiurad, Smo gamaaqtiurebeli 
mutaciebi aRmoCenili iqna sporadul BCC simsivneebSi (Xie et al., Nature 
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391 : 90-2 (1998)), rac miuTiTebs Smo-ze, rogorc SHh-is recetorul 
kompleqsSi signalis gadacemis qveerTeulis rolze. 

SemuSavebulia hej-hog signalis gadacemis mravali inhibitori, 
rogoricaa ciklopamini, bunebrivi alkaloidi, romelic aCerebs 
ujredul cikls GO-G1-ze da aRZravs apoptozs SCLC-Si. savaraudod, 
ciklopamini Smo-s inhibirebas axorcielebs mis heptahelikalur 
wnulTan SekavSirebis gziT. cnobilia, rom forskolini axdens Hh 
meqanizmis inhibirebas Smo-dan daRmavali mimarTulebiT, im protein 
kinaza A-s (PKA) aqtivaciis saSualebiT, romelic xels uwyobs Gli 
transkrifciis faqtorebis araaqtiur mdgomareobaSi SenarCunebas. 
miuxedavad zemoT miTiTebuli da sxva naerTebis gamoyenebisa, didia 
moTxovnileba hej-hog signalis gadacemis meqanizmis Zlier 
inhibitorebze. 

gamogonebis erTerTi aspeqti exeba axal hej-hogur inhibitorebs 
saerTo formuliT (I) 

 
I 

sadac 
A aris karbocikli an heterocikli;  

X aris alkileni, NR4C(O), NR4C(S), N(C(O)R1)C(O), NR4SO, NR4SO2, NR4C(O)NH, 

NR4C(S)NH, C(O)NR4, C(S)NR4, NR4PO an NR4PO(OH); 

Y ar arsebobs an aris CHR4, O, S, SO, SO2 an NR4; 

R1 SerCeulia Semdegi jgufidan: alkili, karbocikli an heterocikli, 
romelTagan TiToeuli arasavaldebulod Canacvlebulia Semde-
gi jgufiT: hidroqsili, halogeni, amino, karbonili, nitro, 
ciano, acili, alkili, halogenalkili, alkilsulfonili, 
alkilsulfinili, alkoqsi, alkilkarbamoili, alkanoil amini, 
alkilsulfamoili, alkilsulfonamidi, karbocikli an hetero-
cikli; sadac aRniSnuli amino, alkili, acili, alkil-
sulfonili, alkilsulfinili, alkoqsi, alkilkarbamoili, 
alkilsulfamoili, alkilsulfonamidi, karbocikli da hetero-
cikli arasavaldebulod Canacvlebulia SemdegiT: amino, 
halogeni, hidroqsili, karbonili an karbocikli an hete-
rocikli, romlebic arasavaldebulod Canacvlebulia hidro-
qsiliT, aminoTi, halogeniT, halogenalkiliT, alkiliT, 
alkoqsiT an aciliT; 

R2 aris halogeni, hidroqsili, alkili, acili an alkoqsi, sadac 
TiToeuli Camnacvlebeli arasavaldebulod Canacvlebulia 
Semdegi jgufiT: hidroqsili, halogeni, amino, nitro, alkili, 
acili, alkilsulfonili an alkoqsi; 

R3 aris halogeni, hidroqsili, karboqsili, alkili, acili, alkoqsi, 
alkoqsikarbonili, karbamoili, alkilsulfidi, alkilsul-
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finili, alkilsulfonili, karbocikli an heterocikli, sadac 
TiToeuli alkili, acili, alkoqsi, alkoqsikarbonili, 
karbamoili, alkilsulfidi, alkilsulfinili, alkilsul-
fonili, karbocikli da heterocikli arasavaldebulod 
Canacvlebulia Semdegi jgufiT: hidroqsili, halogeni, amino, 
nitro, alkili, acili, alkilsulfonili an alkoqsi; 

R4 aris H an alkili;  

m aris 0 – 3;  

n aris 0 – 3;  
da misi marilebi da solvatebi 

gamogonebis sxva aspeqti uzrunvelyofs kompoziciebs, romlebic 
Seicavs naerTebs formuliT I da matarebels, gamzavebels an 
eqscipients. 

gamogonebis Semdegi aspeqti uzrunvelyofs kibos mkurnalobis 
xerxs, romelic iTvaliswinebs ZuZumwovarSi naerTis formuliT I 
efeqturi raodenobis Seyvanas. 

gamogonebis Semdegi aspeqti uzrunvelyofs ujredSi hej-hog 
signalis gadacemis inhibirebis xerxs, romelic iTvaliswinebs 
aRniSnuli ujredis kontaqts naerTTan formuliT I.  

gamogonebis Semdegi aspeqti uzrunvelyofs ZuZumwovarSi hej-hog 
signalis gadacemasTan dadavSirebuli daavadebis an mdgomareobis 
mkurnalobis xerxs, romelic iTvaliswinebs aRniSnul ZuZumwovari 

naerTis formuliT I efeqturi raodenobis Seyvanas. 

gamogonebis Semdegi aspeqti uzrunvelyofs gamogonebis naerTebis 
miRebis xerxebs. 
upirates ganxorsielebebis detaluri aRwera  

"acili" aRniSnavs karbonils, romelic Seicavs Camnacvlebels 
formuliT -C(O)-R, romeliSic R aris H, alkili, karbocikli, 
heterocikli, karbocikl-Canacvlebuli alkili an heterocikl-
Canacvlebuli alkili, sadac alkili, alkoqsi, karbocikli da 
heterocikli gansazRvrulia qvemoT. acilis jgufebi moicavs 
alkanoils (magaliTad, acetili), aroils (magaliTad, benzoili) da 
heteroaroils. 

"alkili" aRniSnavs ganStoebul an araganStoebul, najer an 
ujer (e. i. alkenili, alkinili) alifatur, naxSirbadis 12 atomamde 
Semcvel, naxSirwyalbadur jgufs, sxva miTiTebis ar arsebobis 
SemTxvevaSi. Tu es termini gamoyenebulia rogorc sxva terminis 
nawili, magaliTad "alkilamino", maSin alkilis nawili upiratesad 
aris najeri naxSirbaduri jaWvi, romelic aseve moicavs ujer 
naxSirbaduri naxSirbadisgan Sedgenil jaWvebs, rogoricaa 
"alkenilamino" da "alkinilamino. "alkilfosfinati" aRniSnavs -P(O)R-

alkilis jgufs, sadac R aris H, alkili, karbocikl-alkili an 
heterocikl-alkili. upiratesi alkilis jgufebis magaliTebi moicavs 
Semdegs: meTili, eTili, n-propili, izopropili, n-butili, izo-butili, 

s-butili, t-butili, n-pentili, 2-meTilbutili, 2,2-dimeTilpropili, n-

heqsili, 2-meTilpentili, 2,2-dimeTilbutili, n-heptili, 3-heptili, 2-
meTilheqsili da sxva. terminebi "udablesi alkili" "C1-C4 alkili" da 

"naxSirbadis 1 - 4 atomis Semcveli alkili" aris sinonimebi da 
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gamoiyeneba urTierTCanacvlebadad meTilis, eTilis, 1-propilis, 
izopropilis, ciklopropilis, 1-butilis, s-butilis an t-butilis 
aRsaniSnavad. sxva miTiTebis ar arsebobis SemTxvevaSi, Canacvlebuli 
alkilis jgufebi SeiZleba Seicavdes erT (upiratesad), or, sam an oTx 
Camnacvlebels, romelic SeiZleba iyos erTnairi an gansxvavebuli.  
zemoT miTiTebuli Canacvlebuli alkilis jgufebis magaliTebi, 
SezRudvis gareSe, moicavs Semdegs: cianomeTili, nitromeTili, 
hidroqsimeTili, tritiloqsimeTili, propioniloqsimeTili, amino-
meTili, karboqsimeTili, karboqsieTili, karboqsipropili, 
alkiloqsikarbonilmeTili, aliloqsikarbonilaminomeTili, karbamo-
iloqsimeTili, meToqsimeTili, eToqsimeTili, t-butoqsimeTili, 
acetoqsimeTili, qlormeTili, brommeTili, iodmeTili, trifTor-
meTili, 6-hidroqsiheqsili, 2,4-diqlor(n-butili), 2-amino(izo-propil), 
2- karbamoiloqsi eTili da sxva. alkilis jgufi SeiZleba aseve 
Canacvlebuli iyos karbociklis jgufiT. magaliTebi moicavs 
ciklopropilmeTilis, ciklobutilmeTilis, ciklopentilmeTilis da 
cikloheqsilmeTilis jgufebs, da aseve -eTilis, -propilis, -butilis, -
pentilis, -heqsilis jgufebs. upiratesi Canacvlebuli alkilebi aris 
Canacvlebuli meTilebi, magaliTad, nabismieri  CamnacvlebliT 
Canacvlebuli meTilis jgufi, rogoricaa "Canacvlebuli Cn-Cm 

alkilis" jgufi.  Canacvlebuli meTilis jgufis magaliTebi moicavs 
iseT jgufebs, rogoricaa hidroqsimeTili, daculi hidroqsimeTili 
(magaliTad, tetrahidropiraniloqsimeTili), acetoqsimeTili, karba-
moiloqsimeTili, trifTormeTili, qlormeTili, karboqsimeTili, 
brommeTil da iodmeTili. 

"amidini" an "amidino" aRniSnavs -C(NH)-NRR jgufs, sadac 
TiToeuli R damoukideblad aris H, OH, alkili, alkoqsi, karbocikli, 
heterocikli, karbocikl-Canacvlebuli alkili an heterocikl-
Canacvlebuli alkili; an ori R jgufi, erTad aRebuli, warmoqmnis 
heterocikls. upiratesi amidini aris -C(NH)-NH2 jgufi. 

"amino" aRniSnavs pirvelad (e.i. -NH2), meoreul (e.i. -NRH) da 
mesameul (e.i. -NRR) aminebs, sadac R damoukideblad aris alkili, 
karbocikli (magaliTad, arili), heterocikli (magaliTad, 
heteroarili), karbocikl-Canacvlebuli alkili (magaliTad, benzili) 
an heterocikl-Canacvlebuli alkili an alternatiulad, ori R jgufi, 
azotis im atomTan erTad, romelTanac isini aris dakavSirebuli, 
warmoqmnis heterocikls. kerZod, meoreuli da mesameuli aminebi aris 
alkilamini, dialkilamini, arilamini, diarilamini, aralkilamini da 
diaralkilamini. kerZod, meoreuli da mesameuli aminebi aris aseve 
meTilamini, eTilamini, propilamini, izopropilamini, fenilamini, 
benzilamine dimeTilamini, dieTilamini, dipropilamini da 
diizopropilamini. 

"amino-damcavi jgufi" aRniSnavs jgufebis warmoebuls, romelic 
Cveulebriv gomoiyeneba aminojgufis blokirebisTvis an dasacavad 
naerTSi arsebul sxva funqciur jgufebTan reaqciis ganxorcielebis 
dros.  aseTi damcavi jgufebis magaliTebi moicavs karbamatebs, amidibs, 
alkilis da arilis jgufebs, iminebs, aseve mraval sxva N-heteroatom 
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warmoebuls, romelTa mocilebis Semdeg isev miiReba amino jgufi. 
upiratesi amino damcavi jgufebi aris Boc, Fmoc da Cbz. aseTi jgufebis 
sxva magaliTebi ix, naSromebSi T. W. Greene and P. G. M. Wuts, "Protective 

Groups in Organic Synthesis", 2nd ed., John Wiley & Sons, Inc., New York, NY, 1991, 

chapter 7; E. Haslam, "Protective Groups in Organic Chemistry", J. G. W. McOmie, Ed., 

Plenum Press, New York, NY, 1973, Chapter 5, da T. W. Greene, "Protective Groups in 

Organic Synthesis", John Wiley and Sons, New York, NY, 1981. termini "daculi 
amino" aRniSnavs amino jgufs, romelic Canacvlebulia zemoT 
gansazRvruli erTi amino-damcavi jgufiT. 

"arili", calke an sxva terminis nawilis saxiT, aRniSnavs 
karbociklur aromatul jgufs, romelic SeuRlebulia an ar aris 
SeuRlebuli, Seicavs naxSirbadatomebis miTiTebul raodenobas an Tu 
ar aris es raodenoba miTiTebuli, Seicavs 14-mde naxSirbadatoms. 

arilis jgufebi moicavs fenils, nafTils, bifenils, fenanTrenils, 
nafTacenils da sxva (ix. magaliTad, Lang's Handbook of Chemistry (Dean, J. A., 

ed) 13th ed. Table 7-2 [1985]).  konkretul ganxorcielebaSi arili SeiZleba 
iyos fenili. Canacvlebuli fenili an Canacvlebuli arili aRniSnavs 
fenilis jgufs an arilis jgufs, romelic Canacvlebulia erTi, ori, 
sami, oTxi an xuTi, rogoricaa 1-2, 1-3 an 1-4 CamnacvlebliT, romelic 
sxva miTiTebis ar arsebobis SemTxvevaSi, SerCeulia Semdegidan: 
halogeni (F, Cl, Br, I), hidroqsi, daculi hidroqsi, ciano, nitro, alkili 
(magaliTad, C1-C6 alkili), alkoqsi (magaliTad, C1-C6 alkoqsi), 
benziloqsi, karboqsi, daculi karboqsi, karboqsimeTili, daculi 
karboqsimeTili, hidroqsimeTili, daculi hidroqsimeTili, aminome-
Tili, daculi aminomeTili, trifTormeTili, alkilsulfonilamino, 
arilsulfonilamino, heterociklilsulfonilamino, heterociklili, 
arili an sxva gansazRvruli jgufebi. am CamnacvleblebSi meTinis (CH) 

da/an meTilenis (CH2) erTi an meti jgufi SeiZleba Tavis mxriv 
Canacvlebuli iyos zemoT miTiTebulis analogiuri jgufiT.  terminis 
"Canacvlebuli fenilis" magaliTebi, SezRudvis gareSe, moicavs mono- 
an di(halogen)fenilis jgufs, rogoricaa 2-qlorfenili, 2-bromfenili, 
4-qlorfenili, 2,6-diqlorfenili, 2,5-diqlorfenili, 3,4-diqlorfenili, 
3-qlorfenili, 3-bromfenili, 4-bromfenili, 3,4-dibromfenili, 3-qlor-4-
fTorfenili, 2-fTorfenili da sxva; mono- an di(hidroqsi)fenilis 
jgufs, rogoricaa 4-hidroqsifenili, 3-hidroqsifenili, 2,4-
dihidroqsifenili, maTi daculi-hidroqsi warmoebulebi da sxva; 
nitrofenilis jgufs, rogoricaa 3- an 4-nitrofenili; cianofenilis 
jgufs, magaliTad, 4-cianofenili; mono- an di(udablesi alkil) 
fenilis jgufs, rogoricaa 4-meTilfenili, 2,4-dimeTilfenili, 2-
meTilfenili, 4-(izo-propil)fenili, 4-eTilfenili, 3-(n-propil) fenili 
da sxva; mono an di(alkoqsi)fenilis jgufs, magaliTad, 3,4-
dimeToqsifenili, 3-meToqsi-4-benziloqsifenili, 3-meToqsi-4-(1-qlorme-
Til)benziloqsi-fenili, 3-eToqsifenili, 4- (izopropoqsi)fenili, 4-(t-

butoqsi)fenili, 3-eToqsi-4-meToqsifenil da sxva; 3- an 4-
trifTormeTilfenils; mono- an dikarboqsifenil an (daculi 
karboqsi)fenilis jgufs, rogoricaa 4-karboqsifenili; mono- an 
di(hidroqsimeTil)fenils an (daculi hidroqsimeTil)fenils, 
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rogoricaa 3-(daculi hidroqsimeTil)fenili an 3,4-di(hidroqsi-
meTil)fenili; mono- an di(aminomeTil)fenils an (daculi 
aminomeTil)fenils, rogoricaa 2-(aminomeTil)fenili an 2,4-(daculi 
aminomeTil)fenili; an mono- an di(N-(meTilsulfonilamino))fenils, 
rogoricaa 3-(N-meTilsulfonilamino))fenili. termini "Canacvlebuli 
fenili" aseve aRniSnavs diCanacvlebuli fenilis jgufebs, sadac 
Camnacvleblebi gansxvavebulia, magaliTad rogoricaa 3-meTil-4-
hidroqsifenili, 3-qlor-4-hidroqsifenili, 2-meToqsi-4-bromfenili, 4-
eTil-2-hidroqsifenili, 3-hidroqsi-4-nitrofenili, 2-hidroqsi-4-
qlorfenili da sxva, da aseve triCanacvlebuli fenilis jgufebs, 
sadac Camnacvleblebi gansxvavebulia, magaliTad rogoricaa 3-meToqsi-
4-benziloqsi-6-meTil sulfonilamino, 3-meToqsi-4-benziloqsi-6-fenil 
sulfonilamino, da tetraCanacvlebuli fenilis jgufebs, sadac 
Camnacvleblebi gansxvavebulia, rogoricaa 3-meToqsi-4-benziloqsi-5-
meTil-6-fenil sulfonilamino. Canacvlebuli fenilis jgufebi 
moicavs Semdeg  jgufebs: 2-qlorfenili, 2-aminofenili, 2-bromfenili, 
3-meToqsifenili, 3-eToqsi-fenili, 4-benziloqsifenili, 4-meToqsife-
nili, 3-eToqsi-4-benziloqsifenili, 3,4-dieToqsifenili, 3-meToqsi-4-
benziloqsifenili, 3-meToqsi-4-(1-qlormeTil)benziloqsi-fenili, 3-
meToqsi-4-(1-qlormeTil) benziloqsi-6-meTil sulfonil aminofenili. 
kondensirebuli arilis rgolebi SeiZleba aseve Canacvlebuli iyos 
nabismieri (magaliTad 1, 2 an 3) CamnacvlebliT, romelic 
gansazRvrulia Canacvlebuli alkilis jgufebis analogiurad. 

"karbamoili" aRniSnavs aminokarbonils, romelic Seicavs 
Camnacvlebels formuliT -C(O)N(R)2, romelSic R aris H, hidroqsili, 
alkoqsi, alkili, karbocikli, heterocikli, karbocikl-Canacvlebuli 
alkili an alkoqsi, an heterocikl-Canacvlebuli alkili an alkoqsi, 
sadac alkili, alkoqsi, karbocikli da heterocikli gansazRvrulia 
zemoT. karbamoilis jgufebi moicavs alkilaminokarbonils 
(magaliTad, eTilaminokarbonili, Et-NH-CO-), arilaminokarbonils 
(magaliTad, fenilaminokarbonili), aralkilaminokarbonils (magali-
Tad, benzoilaminokarbonil) heterociklaminokarbonils (magaliTad, 
piperizinilaminokarbonili) da kerZod, heteroarilaminokarbonils 
(magaliTad, piridilaminokarbonili). 

"karbociklili", "karbocikluri", "karbocikli" da "karbociklo", 
calke an roca gamoyenebulia kompleqsur jgufSi, rogoricaa 
karbocikloalkilis jgufi, radikalis saxiT, aRniSnavs mono-, bi- an 
triciklur alifatur, naxSirbadis 3 - 14 atomis da upiratesad, 
naxSirbadis 3 - 7 atomis Semcvel rgols, romelic SeiZleba iyos 
najeri an ujeri, aromatuli an ara-aromatuli. upiratesi najeri 
karbocikluri jgufebi moicavs ciklopropilis, ciklobutilis, 
ciklopentilis da cikloheqsilis jgufebs da ufro upiratesi 
jgufebia ciklopropili da cikloheqsili da yvelaze upiratesi 
jgufebia cikloheqsili. upiratesi ujeri karbociklebi aris 
aromatuli magaliTad, arilis jgufebi, rogorc gansazRvrulia 
zemoT, yvelaze upiratesia fenili. terminebi "Canacvlebuli 
karbociklili", "Canacvlebuli karbocikli" da "Canacvlebuli 
karbociklo", sxva miTiTebis ar arsebobis SemTxvevaSi, aRniSnavs 
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jgufebs, romlebic Canacvlebulia igive CamnacvleblebiT, rogorc 
"Canacvlebuli alkilis" jgufi. 

"karboqsi-damcavi jgufi" aRniSnavs karbonmJavas jgufis rTuli 
eTeris erTerT warmoebuls, romelic Cveulebriv gamoiyeneba 
karbonmJavas jgufis blokirebisTvis an dasacavad naerTis sxva 
funqciur jgufTan reaqciis dros.  amgvari karbonmJavas damcavi 
jgufebis magaliTebi moicavs Semdegs: 4-nitrobenzili, 4-
meToqsibenzili, 3,4-dimeToqsibenzili, 2,4- dimeToqsibenzili, 2,4,6-
trimeToqsibenzili, 2,4,6-trimeTilbenzili, pentameTilbenzili, 3,4-
meTilenedioqsibenzili, benzhidrili, 4,4'-dimeToqsibenzhidrili, 2,2',4,4'-

tetrameToqsibenzhidrili, alkili, rogoricaa t-butili an t-amili, 
tritili, 4-meToqsitritili, 4,4'-dimeToqsitritili, 4,4',4"-

trimeToqsitritili, 2-fenilprop-2-ili, trimeTilsilili, t-
butildimeTilsilili, fenacili, 2,2,2-triqloreTili, beta-
(trimeTilsilil)eTili, beta-(di(n-butil) meTilsilil)eTili, p-
toluolsulfonileTili, 4-nitrobenzilsulfonileTili, alili, 
cinamili, 1-(trimeTilsililmeTil)prop-1-en-3-ili da sxva radikalebi. 
gamoyenebuli karboqsi-damcavi jgufis tipi ar aris mniSvnelovani 
faqtori, Tu karbonmJavas warmoebuli mdgradia im reaqciis pirobebSi, 
romelic unda Catardes molekulis sxva fragmentebTan da Tu misi 
mocileba saWiro dros SeiZleba ganxorcieldes molekulis danarCeni 
nawilis gaxleCis gareSe. kerZod, mniSvnelovania, rom karboqsi-daceli 
molekula ar daeqvemdebaros urTierTqmedebas Zlier nukleofilur 
fuZeebTan, rogoricaa liTiumis hidroqsidi an NaOH, an aRdgenis 
reqaciis pirobebs, romelSic gamoiyeneba Zlier aqtiuri liTonebis 
hidridebi, rogoricaa LiAlH4. (amgvari mkacri sareaqcio pirobebis 
gamoyeneba Tavidan unda iqnas acilebuli qvemoT aRwerili amino-
damcavi da hidroqsi-damcavi jgufebis mocilebis drosac). upiratesi 
karbonmJavas damcavi jgufebi aris alkilis (magaliTad, meTili, 
eTili, t-butili), alilis, benzilis da p-nitrobenzilis jgufebi. im 
karboqsi-damcavi jgufebis analogiuri jgufebi, romlebic 
gamoyenebulia cefalosporinis, penicilinis da peptidis warmoebaSi, 
SeiZleba aseve gamoyenebuli iyos aseve karboqsi jgufis dasacavadac.  

amgvari jgufebis sxva magaliTebi ix. wyaroebSi: T. W. Greene and P. G. M. 

Wuts, "Protective Groups in Organic Synthesis", 2nd ed., John Wiley & Sons, Inc., New 

York, N. Y., 1991, chapter 5; E. Haslam, "Protective Jroups in Organic Chemistry", J. G. W. 

McOmie, Ed., Plenum Press, New York, N. Y., 1973, Chapter 5, da T. W. Greene, 

"Protective Groups in Organic Synthesis", John Wiley and Sons, New York, NY, 1981, 

Chapter 5. termini "daculi karboqsi" aRniSnavs karboqsi jgufs, 
romelic Canacvlebulia zemoT aRniSnuli erTi karboqsi-damcavi 
jgufiT. 

"guanidini" aRniSnavs -NH-C(NH)-NHR jgufs, sadac R aris H, 

alkili, karbocikli, heterocikli, karbocikl-Canacvlebuli alkili 
an heterocikl-Canacvlebuli alkili.  guanidinis gansakuTrebuli 
jgufi aris -NH-C(NH)-NH2. 

"heterocikluri jgufi", "heterocikluri", "heterocikli", 
"heterociklili" an "heterociklo", calke an roca gamoyenebulia 
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kompleqsur jgufSi, rogoricaa heterocikloalkilis jgufi, 
radikalis saxiT, gamoyenebulia urTierTCanacvleblad da aRniSnavs 

nebismier mono-, bi- an triciklur, najer an ujer, aromatul 
(heteroarilur) an ara-aromatul rgols, romelic Seicavs atomebis 
gansazRvrul ricxvs, Cveulebriv ~5 - 14 rgolur atoms, sadac rgoluri 
atomebi aris naxSirbadi da sul mcire, erTi heteroatomi (azoti, 
gogirdi an Jangbadi) da upiratesad, 1 - 4 heteroatoms. 
"heterociklosulfonili" aRniSnavs -SO2-heterociklis jgufs; 
"heterociklosulfinili" aRniSnavs -SO-heterociklis jgufs. 
Cveulebriv, 5-wevriani rgoli Seicavs 0 - 2 ormag bmas da 6- an 7-
wevriani rgoli Seicavs 0 - 3 ormag bmas da azotis an gogirdis 
heteroatomebi SeiZleba arasavaldebulod iyos daJanguli (magaliTad, 
SO, SO2) da azotis nebismieri heteroatomi SeiZleba arasavaldebulod 
iyos kvaternizebuli. upiratesi ara-aromatuli heterociklebi moicavs 
Semdegs: morfolinili (morfolino), pirolidinili, oqsiranili, 
oqsetanili, tetrahidrofuranili, 2,3-dihidrofuranili, 2H-piranili, 
tetrahidropiranili, Tiiranili, Tietanili, tetrahidroTietanili, 
aziridinili, azetidinili, 1-meTil-2-pirolili, piperazinili da 
piperidinili. "heterocikloalkilis" jgufi aris heterocikluri 
jgufi, zemoT gansazRvrulis mixedviT, kovalenturad dakavSirebuli 
alkilis jgufTan, zemoT gansazRvrulis mixedviT. upiratesi 5-
wevriani heterociklebi Seicavs gogirdis an Jangbadis atoms da 
azotis erTidan samamde atoms, da aseTi jgufebia Tiazolilis,  
gansakuTrebiT Tiazol-2-ilis da Tiazol-2-ilis N-oqsidis, 
Tiadiazolilis,  gansakuTrebiT 1,3,4-Tiadiazol-5-ilis da 1,2,4-
Tiadiazol-5-ilis, oqsazolilis, upiratesad oqsazol-2-ilis da 
oqsadiazolilis, rogoricaa 1,3,4-oqsadiazol-5-ilis da 1,2,4-
oqsadiazol-5-ilis jgufebi. upiratesi 5-wevriani rgoluri 
heterociklebi Seicavs azotis 2 - 4 atoms da moicavs imidazolils, 
upiratesad imidazol-2-ils; triazolils, upiratesad 1,3,4-triazol-5-
ils; 1,2,3-triazol-5-ils, 1,2,4-triazol-5-ils da tetrazolils, 
upiratesad 1H-tetrazol-5-ils. upiratesi benzo-kondensirebuli 5-
wevriani heterociklebif benzoqsazol-2-ili, benzTiazol-2-ili da 
benzimidazol-2-ili. upiratesi 6-wevriani heterociklebi Seicavs 
azotis erTidan samamde atoms da arasavaldebulod gogirdis an 
Jangbadis atoms, da aseTi jgufebia magaliTad piridili, rogoricaa 
pirid-2-ili, pirid-3-ili da pirid-4-ili; pirimidili, upiratesad 
pirimid-2-ili da pirimid-4-ili; triazinili, upiratesad 1,3,4- triazin-2-
ili da 1,3,5-triazin-4-ili; piridazinili,  gansakuTrebiT piridazin-3-
ili da pirazinili. piridinis N-oqsidebi da piridazinis N-oqsidebi da 
piridilis, pirimid-2-ilis, pirimid-4-ilis, piridazinilis da 1,3,4-
triazin-2-ilis jgufebi aris upiratesi jgufebi. zemoT gansazRvruli 
arasavaldebulod Canacvlebuli heterocikluri Camnacvleblebis da 
5- da 6-wevriani rgoluri sistemebis damatebiTi magaliTebi ix. W. 

Druckheimer et al, aSS patentSi No. 4,278,793. 

"heteroarili", calke an roca gamoyenebulia kompleqsur jgufSi, 
rogoricaa heteroaralkilis jgufi, radikalis saxiT, aRniSnavs 

nebismier mono-, bi- an triciklur aromatul rgolur sistemas, 
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romelic Seicavs gansazRvruli ricxvis atomebs, sadac sul mcire, 
erTi rgoli aris 5-, 6- an 7-wevriani rgoli, romelic Seicavs azotis, 
Jangbadis da gogirdis Semcvel jgufidan SerCeul erTidan oTxamde 
heteroatoms, da upiratesad sul mcire, erTi heteroatomi aris azoti 

(Lang's Handbook of Chemistry, supra). es gansazRvreba moicavs nebismier 
biciklur jgufs, romelSic nebismieri heteroarilis rgoli 
kondensirebulia benzolis rgolTan. heteroarilebi, romelSic azoti 
an Jangbadi aris heteroatomi, aris upiratesi. heteroarilis 
(Canacvlebuli an Caunacvlebeli) jgufebis, romlebic Sedis terminis 
"heteroarili" farglebSi, magaliTebi moicavs Semdeg rgolur 
sistemebs: Tienili, furili, imidazolili, pirazolili, Tiazolili, 
izoTiazolili, oqsazolili, izoqsazolili, triazolili, 
Tiadiazolili, oqsadiazolili, tetrazolili, Tiatriazolili, 
oqsatriazolili, piridili, pirimidili, pirazinili, piridazinili, 
Tiazinili, oqsazinili, triazinili, Tiadiazinili, oqsadiazinili, 
diTiazinili, dioqsazinili, oqsaTiazinili, tetrazinili, 
Tiatriazinili, oqsatriazinili, diTiadiazinili, imidazolinili, 
dihidropirimidili, tetrahidropirimidili, tetrazolo[1,5-b]pirida-
zinili da purinili, aseve benzo-kondensirebuli warmoebulebi, 
magaliTad rogoricaa benzoqsazolili, benzfurili, benzTiazolili, 
benzTiadiazolili, benztriazolili, benzimidazolili da indolili.  
"heteroarilis" gansakuTrebulad upiratesi jgufebi moicavs Semdegs: 
1,3-Tiazol-2-ili, 4-(karboqsimeTil)-5-meTil-1,3-Tiazol-2-ili, 4-
(karboqsimeTil)-5-meTil-1,3-Tiazol-2-ilis natriumis marili, 1,2,4-
Tiadiazol-5-ili, 3-meTil-1,2,4-Tiadiazol-5-ili, 1,3,4-triazol-5-ili, 2-
meTil-1,3,4-triazol-5-ili, 2-hidroqsi-1,3,4-triazol-5-ili, 2-karboqsi-4-
meTil-1,3,4-triazol-5-ilis natriumis marili, 2-karboqsi-4-meTil-1,3,4-
triazol-5-ili, 1,3-oqsazol-2-ili, 1,3,4-oqsadiazol-5-ili, 2-meTil-1,3,4-
oqsadiazol-5-ili, 2-(hidroqsimeTil)-1,3,4-oqsadiazol-5-ili, 1,2,4-
oqsadiazol-5-ili, 1,3,4-Tiadiazol-5-ili, 2-Tiol-1,3,4-Tiadiazol-5-ili, 
2-(meTilTio)-1,3,4-Tiadiazol-5-ili, 2-amino-1,3,4-Tiadiazol-5-ili, 1H-

tetrazol-5-ili, 1-meTil-1H-tetrazol-5-ili, 1-(1-(dimeTilamino)eT-2-
il)-1H-tetrazol-5-ili, 1-(karboqsimeTil)-1H-tetrazol-5-ili, 1-
(karboqsimeTil)-1H-tetrazol-5-ilis natriumis marili, 1-
(meTilsulfonmJava)-1H-tetrazol-5-ili, 1-(meTilsulfonmJava)-1H-

tetrazol-5-ilis natriumis marili, 2-meTil-1H-tetrazol-5-ili, 1,2,3-
triazol-5-ili, 1-meTil-1,2,3-triazol-5-ili, 2-meTil-1,2,3-triazol-5-
ili, 4-meTil-1,2,3-triazol-5-ili, pirid-2-ilis N-oqsidi, 6-meToqsi-2-(n-
oqsid)-piridaz-3-ili, 6-hidroqsipiridaz-3-ili, 1-meTilpirid-2-ili, 1-
meTilpirid-4-ili, 2-hidroqsipirimid-4-ili, 1,4,5,6-tetrahidro-5,6-
dioqso-4-meTil-az-triazin-3-ili, 1,4,5,6-tetrahidro-4-(formilmeTil)-5,6-
dioqso-az-triazin-3-ili, 2,5-dihidro-5-oqso-6-hidroqsi-astriazin-3-ili, 
2,5-dihidro-5-oqso-6-hidroqsi-az-triazin-3-ilis natriumis marili, 2,5-
dihidro-5-oqso-6-hidroqsi-2-meTil-astriazin-3-ilis natriumis marili, 
2,5-dihidro-5-oqso-6-hidroqsi-2-meTil-az-triazin-3-ili, 2,5-dihidro-5-
oqso-6-meToqsi-2-meTil-az-triazin-3-ili, 2,5-dihidro-5-oqso-az-triazin-3-
ili, 2,5-dihidro-5-oqso-2-meTil-az-triazin-3-ili, 2,5-dihidro-5-oqso-2,6-
dimeTil-az-triazin-3-ili, tetrazolo[1,5-b]piridazin-6-ili da 8-
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aminotetrazolo [1,5-b]-piridazin-6-ili. alternatiuli "heteroarilis" 
jgufebi moicavs Semdegs: 4-(karboqsimeTil)-5-meTil-1,3-Tiazol-2-ili, 4-
(karboqsimeTil)-5-meTil-1,3-Tiazol-2-ilis natriumis marili, 1,3,4-
triazol-5-ili, 2-meTil-1,3,4-triazol-5-ili, 1H-tetrazol-5-ili, 1-
meTil-1H-tetrazol-5-ili, 1-(1-(dimeTilamino)eT-2-il)-1H-tetrazol-5-
ili, 1-(karboqsimeTil)-1H-tetrazol-5-ili, 1-(karboqsimeTil)-1H-

tetrazol-5-ilis natriumis marili, 1-(meTilsulfonmJava)-1H-

tetrazol-5-ili, 1-(meTilsulfonmJava)-1H-tetrazol-5-ilis natriumis 
marili, 1,2,3-triazol-5-ili, 1,4,5,6-tetrahidro-5,6-dioqso-4-meTil-az-
triazin-3-ili, 1,4,5,6-tetrahidro-4-(2-formilmeTil)-5,6-dioqso-az-
triazin-3-ili, 2,5-dihidro-5-oqso-6-hidroqsi-2-meTil-az-triazin-3-ilis 
natriumis marili, 2,5-dihidro-5-oqso-6-hidroqsi-2-meTil-az-triazin-3-
ili, tetrazolo[1,5-b]piridazin-6-ili da 8-aminotetrazolo[1,5-

b]piridazin-6-ili. 
"hidroqsi-damcavi jgufi" aRniSnavs hidroqsi jgufis 

warmoebuls, romelic Cveulebriv gomoiyeneba hidroqsi jgufis 
blokirebisTvis an dasacavad naerTis sxva funqciur jgufTan reaqciis 
dros.  amgvari damcavi jgufebis magaliTebia tetrahidropiraniloqsi, 
benzoilis, acetoqsi, karbamoiloqsi, benzilis da silileTerebis 
(magaliTad, TBS, TBDPS) jgufebi. aseTi jgufebis sxva magaliTebi ix. T. 

W. Greene and P. G. M. Wuts, "Protective Groups in Organic Synthesis", 2nd ed., John Wiley 

& Sons, Inc., New York, NY, 1991, chapters 2-3; E. Haslam, "Protective Groups in Organic 

Chemistry", J. G. W. McOmie, Ed., Plenum Press, New York, NY, 1973, Chapter 5, da T. W. 

Greene, "Protective groups in Organic Synthesis", John Wiley and Sons, New York, NY, 

1981. termini "daculi hidroqsi" aRniSnavs hidroqsi jgufs, romelic 
Canacvlebulia zemoT miTiTebuli erTi hidroqsi-damcavi jgufiT. 

"farmacevtulad misaRebi marilebi" moicavs mJava da fuZe 
aditiur marilebs. "farmacevtulad misaRebi mJava aditiuri marili" 
aRniSnavs marils, romelsac SenarCunebuli aqvs Tavisufali fuZis 
formis biologiuri efeqturoba da Tvisebebi da romelic ar aris 
biologiuri an sxva TvalsazrisiT arasasurveli, romelic miRebulia 
iseTi araorganuli mJavebisgan, rogoricaa qlorwyalbadmJava, 
bromwyalbadmJava, gogirdmJava, azotmJava, naxSirmJava, fosformJava da 
sxva, da organul mJavebidan, romlebic SerCeulia alifaturi, 
cikloalifaturi, aromatuli, aralifaturi, heterocikluri, 
karboqsiluri da sulfonuri organuli mJavebis klasebidan, 
rogoricaa WianWvelmJava, ZmarmJava, propionmJava, glikolmJava, 
glukonmJava, rZemJava, lorwos mJava, mJaunmJava, vaSlis mJava, 
maleinmJava, malonmJava, qarvis mJava, fumarinis mJava, Rvinis mJava, 
limonmJava, aspartinis mJava, askorbinmJava, glutaminis mJava, 
anTranilinis mJava, benzomJava, dariCinis mJava, nuSis mJava, embonis 
mJava, fenilZmarmJava, meTansulfonmJava, eTansulfonmJava, p-

toluolsulfonmJava, salicilmJava da sxva. 
"farmacevtulad misaRebi fuZe aditiuri marilebi" moicavs iseT 

araorganul fuZeebidan warmoebul marilebs, rogoricaa natriumis, 
kaliumis, liTiumis, amoniumis, kalciumis, magniumis, rkinis, TuTiis, 
spilenZis, manganumis, aluminis marilebi da sxva.  kerZod, upiratesia 
amoniumis, kaliumis, natriumis, kalciumis da magniumis marilebi. 
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farmacevtulad misaRebi organuli aratoqsikuri fuZeebidan 
warmoebuli marilebi moicavs pirveladi, meoreuli, da mesameuli 
aminebis, Canacvlebuli aminebis, bunebrivi warmoSobis Canacvlebuli 
aminebis CaTvliT, cikluri aminebis da fuZovani ion mimomcvleli 
fisebis marilebs, rogoricaa izopropilamini, trimeTilamini, 
dieTilamini, TEA, tripropilamini, eTanolamini, 2-dieTilaminoeTanoli, 
trimeTamini, dicikloheqsilamini, lizini, arginini, histidini, kofeini, 
prokaini, hidrabamini, qolini, betaini, eTilenediamini, glukozamini, 
meTilglukamini, Teobromini, purini, piperizini, piperidini, N-

eTilpiperidini, poliaminis fisebi da sxva.  kerZod, upiratesi 
organuli ara-toqsiuri fuZeebia izopropilamini, dieTilamini, 
eTanolamini, trimeTamini, dicikloheqsilamini, qolini da kofeini. 

"fosfinati" aRniSnavs -P(O)R-OR jgufs, sadac TiToeuli R 

damoukideblad aris H, alkili, karbocikli, heterocikli, 
karbocikloalkili an heterocikloalkili.  fosfinatis upiratesi 
jgufebia alkilfosfinatis jgufebi (e.i. -P(O)R-O-alkili), magaliTad -

P(O)Me-OEt. 

"sulfamoili" aRniSnavs -SO2-N(R)2 jgufs, sadac TiToeuli R 

damoukideblad aris H, alkili, karbocikli, heterocikli, 
karbocikloalkili an heterocikloalkili.  sulfamoilis upiratesi 
jgufebi aris alkilsulfamoili, magaliTad meTilsulfamoili (-SO2-

NHMe); arilsulfamoili, magaliTad fenilsulfamoili; aralkil-
sulfamoili, magaliTad benzilsulfamoili. 

"sulfinili" aRniSnavs -SO-R jgufs, sadac R aris alkili, 
karbocikli, heterocikli, karbocikloalkili an heterocikloalkili.  
sulfinilis upiratesi jgufebi aris alkilsulfinili (e.i. -SO-

alkili), magaliTad meTilsulfinili; arilsulfinili (e.i. -SO-arili) 
magaliTad fenilsulfinili; aralkilsulfinili, magaliTad 
benzilsulfinili. 

"sulfonamidi" aRniSnavs -NR-SO2-R jgufs, sadac TiToeuli R 

damoukideblad aris H, alkili, karbocikli, heterocikli, 
karbocikloalkili an heterocikloalkili, karbocikli an 
heterocikli. sulfonamidis upiratesi jgufebi aris alkilsul-
fonamidi (magaliTad, -NH-SO2-alkili), magaliTad meTilsulfonamidi; 
arilsulfonamdi (e.i. -NH-SO2-arili) magaliTad fenilsulfonamidi; 
aralkilsulfonamidi, magaliTad benzilsulfonamidi. 

"sulfonili" aRniSnavs -SO2-R jgufs, sadac R aris alkili, 
karbocikli, heterocikli, karbocikloalkili an heterocikloalkili.  
sulfonilis upiratesi jgufebi aris alkilsulfonili (e.i. -SO2-

alkili), magaliTad meTilsulfonili; arilsulfonili, magaliTad 
fenilsulfonili; aralkilsulfonili, magaliTad benzilsulfonili. 

fraza "da maTi marilebi da solvatebi" aRniSnavs, rom 
gamogonebis naerTebi SeiZleba arsebobdes marilis da solvatis an 
maTi narevis formiT, magaliTad, gamogonebis naerTi SeiZleba iyos 
erTi konkretuli arsebiTad sufTa marilis an solvatis formiT an 
ori an meti marilis an solvatis narevis formiT.  
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gamogoneba exeba axal naerTebs saerTo formuliT I: 

 
sadac A, X, Y, R1, R2 da R3 aqvs zemoT gansazRvruli mniSvnelobebi. 

A aris karbocikluri an heterocikluri rgoli, romelic 
Canacvlebulia Semdegidan SerCeuli 0 - 3 (magaliTad, n aris 0-3) R2 

jgufiT: halogeni, hidroqsili, alkili, acili an alkoqsi, 
romelTagan  TiToeuli arasavaldebulod Canacvlebulia SemdegiT: 
hidroqsili, halogeni, amino, nitro, alkili, acili, alkilsulfonili 
an alkoqsi; konkretul ganxorcielebaSi, A aris arasavaldebulod 
Canacvlebuli arili an heteroarili. sxva konkretul 
ganxorcielebaSi A aris arasavaldebulod Canacvlebuli benzoli, 
Tiofeni, Tiazoli, imidazoli, piroli, N-alkil piroli, piridini, 
pirazoli an N-alkil pirazoli.  kidev sxva gansakuTrebul 
ganxorcielebaSi, A aris Semdegi jgufidan SerCeuli rgoli: A

1
, A

2
, A

3
, 

A
4
, A

5
, A

6
 da A

7
: 

 

 
 

sadac Z1 aris O, S an NR5, sadac R5 aris H an alkili; Z2 aris CH, CR2' an N; R2 

aris halogeni, hidroqsili, alkili, acili an alkoqsi, romelTagan 
TiToeuli arasavaldebulod Canacvlebulia SemdegiT: hidroqsili, 
halogeni, amino, nitro, alkili, acili, alkilsulfonili an alkoqsi; 

R2' aris H, halogeni, hidroqsili, alkili, acili an alkoqsi, 
romelTagan TiToeuli arasavaldebulod Canacvlebulia SemdegiT: 
hidroqsili, halogeni, amino, nitro, alkili, acili, alkilsulfonili 
an alkoqsi; da n aris 0-3.  erTerTi ganxorcielebis mixedviT, A aris 
rgoli formuliT A

1
. sxva kerZo ganxorcielebaSi, A aris rgoli 

formuliT A
1
, sadac Z1 aris S da Z2 aris CH an N. sxva ganxorcielebis 
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mixedviT, A aris rgoli formuliT A
1
, sadac Z1 aris S da Z2 aris CH, 

magaliTad, Tiofeni. sxva ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli 
formuliT A

1
, sadac Z1 aris S da Z2 aris N, magaliTad, Tiazoli. kidev 

sxva ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A
1
, sadac R2' 

aris H. erTerT ganxorcielebaSi, A aris rgoli formuliT A
1
, sadac R2' 

aris meTili. sxva ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli A
1
, sadac R2' 

aris meTili.  erTerT kerZo ganxorcielebaSi, A aris rgoli A
2
. sxva 

ganxorcielebaSi, A aris rgoli formuliT A
1
, sadac R2 ar arsebobs, 

magaliTad n aris 0. sxva ganxorcielebaSi, n aris 1 da R2 aris Cl. sxva 
kerZo ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A

3
. sxva 

ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A
3
, sadac Z1 aris S da 

Z2 aris N, magaliTad, Tiazoli. sxva ganxorcielebis mixedviT, A aris 
rgoli formuliT A

3
, sadac Z1 aris S, Z2 aris N da R2' aris Cl. sxva 

ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A
3
, sadac Z1 aris S, Z2 

aris CH (magaliTad, Tiofeni) da R2' aris Cl. 

erTerT konkretul ganxorcielebaSi A aris rgoli A
1a

, A
1b

, A
2a

, A
3a

, 

A
3b

, A
4a

, A
5a

, A
6a

, A
7a

: 

 

 

 
 

erTerT ganxorcielebaSi A aris rgoli formuliT A
1a

. sxva 
ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A

1b
. sxva 

ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A
2a

. kidev sxva 
ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A

3a
. sxva 

ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A
3b

. kidev sxva 
ganxorcielebis mixedviT, A aris rgoli formuliT A

4a
. 
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X aris alkileni, NR4C(O), NR4C(S), N(C(O)R1)C(O), NR4SO, NR4SO2, NR4C(O)NH, 

NR4C(S)NH, C(O)NR4, C(S)NR4, NR4PO an NR4PO(OH), sadac R4 aris H an alkili.  

erTerT ganxorcielebaSi X aris NR4C(O), romelic warmoqmnis amidur 
bmas rgols A da R1-s Soris. sxva ganxorcielebis mixedviT, X aris N4C(S), 

romelic warmoqmnis Tioamidur bmas rgols A da R1-s Soris. sxva 
ganxorcielebis mixedviT, X aris NR4C(O)NH, romelic warmoqmnis 
Sardovanul bmas rgols A da R1-s Soris. kidev sxva ganxorcielebis 
mixedviT, X aris NR4C(S)NH, romelic NR2-Tan erTad warmoqmnis 
TioSardovanul bmas rgols A da R1-s Soris. kidev sxva ganxorcielebis 
mixedviT, X aris N(C(O)R1)C(O), magaliTad, azoti masTan dakavSirebuli 
ori -C(O)R1 jgufiT. 

Y ar arsebobs an aris CHR4, O, S, SO, SO2 an NR4, sadac R4 aqvs zemoT 
gansazRvruli mniSvneloba. erTerT ganxorcielebaSi Y aris CHR4. sxva 
ganxorcielebaSi Y aris NR4. erT konkretul ganxorcielebaSi Y aris O. 

sxva ganxorcielebaSi Y aris S. sxva ganxorcielebaSi Y aris SO. sxva 
konkretul ganxorcielebaSi Y aris SO2. sxva ganxorcielebis mixedviT, 
Y ar arsebobs, magaliTad, rgoli A uSualod aris dakavSirebuli 
piridilis rgolTan 2-poziciaSi. 

R1 aris SerCeulia Semdegi jgufidan: alkili, karbocikli an 
heterocikli, romelTagan TiToeuli arasavaldebulod Canacvlebulia 
Semdegi: hidroqsili, halogeni, amino, karboqsili, amidino, guanidino, 
karbonili (e.i. = 0), nitro, ciano, acili, alkili, halogenalkili, 
sulfonili, sulfinili, alkoqsi, akilTio, karbamoili, acilamino, 
sulfamoili, sulfonamidi, karbocikli an heterocikli; sadac 
aRniSnuli amino, amidino, alkili, acili, sulfonili, sulfinili, 
alkoqsi, alkilTio, karbamoili, acilamino, sulfamoili, 
sulfonamidi, karbocikli da heterocikli arasavaldebulod 
Canacvlebulia SemdegiT: halogeni, halogenakili, hidroqsili, 
karboqsili, karbonili,an amino, alkili, alkoqsi, acili, sulfonili, 
sulfinili, fosfinati, karbocikli an heterocikli arasavaldebulod 
Canacvlebulia SemdegiT: hidroqsili, karboqsili, karbonili, amino, 
halogeni, halogenalkili, alkili, alkoqsi, alkilTio, sulfonili, 
sulfinili, acili, karbocikli an heterocikli.  

sxva ganxorcielebis mixedviT, R1 SerCeulia Semdegi jgufidan: 
alkili, karbocikli an heterocikli, romelTagan TiToeuli 
arasavaldebulod Canacvlebulia Semdegi jgufiT: hidroqsili, 
halogeni, amino, karbonili, nitro, ciano, acili, alkili, 
halogenalkili, alkilsulfonili, alkilsulfinili, alkoqsi, 
alkilkarbamoili (e.i. -CONR-alkili, sadac R aris H an alkili), 
alkanoilamini (e.i. -NRCO-alkili, sadac R aris H an alkili), 
alkilsulfamoili (e.i. -SO2NR-alkili, sadac R aris H an alkili), 
alkilsulfonamidi (e.i. -NR-SO2-alkili, sadac R aris H an alkili), 
karbocikli an heterocikli; sadac aRniSnuli amino, alkili, acili, 
alkilsulfonili, alkilsulfinili, alkoqsi, alkilkarbamoili, 
alkanoilamini, alkilsulfamoili, alkilsulfonamidi, karbocikli 
da heterocikli arasavaldebulod Canacvlebulia SemdegiT: amino, 
halogeni, hidroqsili, karbonili an karbocikli an heterocikli, 
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romlebic arasavaldebulod Canacvlebulia hidroqsiliT, aminoTi, 
halogeniT, halogenalkiliT, alkiliT, alkoqsiT an aciliT. 

erTerT ganxorcielebaSi R1 aris arasavaldebulod Canacvlebuli 
arili an heteroarili. sxva ganxorcielebaSi R1 aris arasavaldebulod 
Canacvlebuli fenilis jgufi. kidev sxva ganxorcielebaSi R1 aris 
arasavaldebulod Canacvlebuli piridinis jgufi. konkretul 
ganxorcielebaSi R1 SerCeulia jgufebidan formuliT IIa, IIb, IIc, IId, IIe, 

IIf, IIg, IIh, IIi, IIj, IIk, IIl, IIm, IIn an IIo: 

 

 

 

 
 

sadac W aris O, S an NR7, sadac R7 aris H, alkili, acili, karbocikli an 
heterocikli, sadac TiToeuli aRniSnuli alkili, acili, karbocikli 
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da heterocikli arasavaldebulod Canacvlebulia 1-3 aminoTi, 
halogeniT, hidroqsiliT da halogenalkiliT; o aris 0-3. upirates 
ganxorcielebaSi W aris S. 

R6, TiToeul SemTxvevaSi, damoukideblad aris hidroqsili, 
halogeni, amino, karboqsili, amidino, guanidino, karbonili, nitro, 
ciano, acili, alkili, halogenalkili, sulfonili, sulfinili, 
alkoqsi, akilTio, karbamoili, acilamino, sulfamoili, sulfonamidi, 
karbocikli an heterocikli; sadac aRniSnuli amino, amidino, alkili, 
acili, sulfonili, sulfinili, alkoqsi, alkilTio, karbamoili, 
acilamino, sulfamoili, sulfonamidi, karbocikli da heterocikli 
arasavaldebulod Canacvlebulia SemdegiT: halogeni, halogenakili, 
hidroqsili, karboqsili, karbonil ian amino, alkili, alkoqsi, acili, 
sulfonili, sulfinili, fosfinati, karbocikli an heterocikli, 
romlebic arasavaldebulod Canacvlebulia SemdegiT: hidroqsili, 
karboqsili, karbonili, amino, halogeni, halogenalkili, alkili, 
alkoqsi, alkilTio, sulfonili, sulfinili, acili, karbocikli an 
heterocikli. 

konkretul ganxorcielebaSi R6, TiToeul SemTxvevaSi, 
damoukideblad aris hidroqsili, halogeni, amino, karbonili, nitro, 
ciano, acili, alkili, sulfonili, alkilsulfonili, alkilsul-
finili, alkoqsi, alkilkarbamoili, alkanoilamini, alkilsul-
famoili, alkilsulfonamidi, karbocikli an heterocikli; sadac 
aRniSnuli amino, alkili, karbonili, acili, sulfonili, 
alkilsulfonili, alkilsulfinili, alkoqsi, alkilkarbamoili, 
alkanoilamini, alkilsulfamoili, alkilsulfonamidi, karbocikli 
da heterocikli arasavaldebulod Canacvlebulia Semdegi jgufiT: 
amino, halogeni, hidroqsili, karbonili an karbocikli an 
heterocikli, romlebic Canacvlebulia Semdegi jgufebiT: hidroqsili, 
amino, halogeni, halogenalkili, alkili, alkoqsi an acili. 

konkretul ganxorcielebaSi R6, TiToeul SemTxvevaSi, 
damoukideblad aris arasavaldebulod Canacvlebuli alkili 
(magaliTad, meTili, trifTormeTili, dimeTilaminomeTili, piperidi-
nilmeTili, morfolinomeTili, TiomorfolinomeTili); halogeni 
(magaliTad, qlori); alkoqsi (magaliTad, meToqsi); karbonili 
(magaliTad, morfolinokarbonili, acetili); heterocikli (magaliTad, 
morfolino, N-meTil-piperazin-4-ili, N-acetil-piperazin-4-ili, 1H-1,2,4-
triazoli); alkilamino (magaliTad, i-butilamino, benzilamino, 
hidroqsieTilamino, meToqsieTilamino, dimeTilaminoeTilamino, 
morfolinoeTilamino, morfolinopropilamino, pirolidin-2-on-
Canacvlebuli propilamino, imidazol-eTilamino, imidazol-
propilamino); arilamino (magaliTad, fenilamino); alkilkarbamoili 
(magaliTad, dimeTilkarbamoili, i-butilaminokarbonili); alkilsul-
famoili (magaliTad, propilaminosulfonili, i-butilaminosulfonili, 
dimeTilaminosulfonili, dimeTilaminoeTil hidroqsieTilami-
nosulfonili, meToqsieTilaminosulfonili, meToqsipropilaminosul-
fonili, meTilsulfonileTilaminosulfonili, imidazol-Canacvle-
buli propilaminosulfonili, hidroqsipropilaminosulfonili, 2-
hidroqsipropilaminosulfonili) an sulfonili (magaliTad, 
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meTilsulfonili, eTilsulfonili, aminosulfonili, dimeTilami-
nopropilsulfonili, N-meTil-piperazin-4-il-sulfonili, morfolino-
4-il-sulfonili, trifTormeTilsulfonili). 

upirates ganxorcielebaSi R7 aris H. sxva  gansakuTrebul 
ganxorcielebaSi R7 aris arasavaldebulod Canacvlebuli acili. sxva 
ganxorcielebis mixedviT, R7 aris arasavaldebulod Canacvlebuli 
alkili (magaliTad, meTili). sxva ganxorcielebaSi R7 aris 
arasavaldebulod Canacvlebuli acili (magaliTad, acetili, 
benzoili). kidev sxva konkretul ganxorcielebaSi R7 aris 
arasavaldebulod Canacvlebuli arilis jgufi (magaliTad, fenili, 
benzili). 

erTerT ganxorcielebaSi R1 aris jgufi formuliT IIa. am 
ganxorcielebaSi, R6 SeiZleba iyos alkoqsi da o aris 1, 2 an 3.  erTerTi 
ganxorcielebis mixedviT, IIa jgufebi aris jgufi formuliT IIa

1
 - IIa

28
: 
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sxva konkretuli ganxorcielebis mixedviT, R1 aris jgufi formuliT 

IIb. am ganxorcielebaSi R6 SeiZleba iyos alkili an halogenalkili 
(magaliTad, CF3).  IIb jgufebis konkretuli magaliTebia jgufebi 
formuliT IIb

1
 - IIb

3
: 

 
upiratesi ganxorcielebis mixedviT, R1 aris jgufi formuliT IIc. 

am ganxorcielebaSi W SeiZleba iyos S da o aris 0. sxva  ganxorcielebis 
mixedviT, R1 aris jgufi formuliT IId. am ganxorcielebaSi o SeiZleba 
iyos 0. kidev sxva ganxorcielebis mixedviT, R1 aris jgufi formuliT 

IIe. am ganxorcielebaSi o SeiZleba iyos 0. sxva konkretuli 
ganxorcielebismixedviT, R1 aris jgufi formuliT IIf. am 
ganxorcielebaSi o SeiZleba iyos 0. 

kidev sxva upiratesi ganxorcielebis mixedviT, R1 aris jgufi 
formuliT IIn. am ganxorcielebaSi o SeiZleba iyos 0 an 2 da R6 SeiZleba 
iyos alkili an arili.  konkretul ganxorcielebaSi, jgufi IIn aris 
jgufi formuliT IIn

1
: 

 
sxva kerZo ganxorcielebis mixedviT, R1 aris jgufi formuliT IIo. 

am ganxorcielebaSi o SeiZleba iyos 0 an 2 da R6 SeiZleba iyos alkili 
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an arili.  konkretul ganxorcielebaSi, jgufi IIo aris jgufi 
formuliT IIo

1
: 

 
R2 aris halogeni, hidroqsili, alkili, acili an alkoqsi, 

romelTagan TiToeuli arasavaldebulod Canacvlebulia Semdegi 
jgufebiT: hidroqsili, halogeni, amino, nitro, alkili, acili, 
alkilsulfonili an alkoqsi. n aris 0-3, magaliTad 0 an 1. erTerT 
ganxorcielebaSi R2 aris hidroqsili. sxva konkretul ganxorcielebaSi 

R2 aris alkili an alkili, romelic Canacvlebulia halogeniT, 
meTiliT an trifTormeTiliT. konkretul ganxorcielebaSi R2 aris 
acili, magaliTad alkanoili, magaliTad, acetili. sxva  
ganxorcielebaSi R2 aris halogeni, magaliTad Cl an F. kidev sxva 
ganxorcielebaSi R2 aris alkoqsi, magaliTad meToqsi an eToqsi. 

R3 aris halogeni, hidroqsili, karboqsili, alkili, acili, 
alkoqsi, alkoqsikarbonili, karbamoili, alkilsulfidi, sulfinili, 
sulfonili, karbocikli an heterocikli, sadac TiToeuli alkili, 
acili, alkoqsi, alkoqsikarbonili, karbamoili, alkilsulfidi, 
sulfinili, sulfonili, karbocikli da heterocikli arasaval-
debulod Canacvlebulia Semdegi jgufebiT: hidroqsili, halogeni, 
amino, nitro, alkili, acili, sulfonili an alkoqsi. gansakuTrebuli 
ganxorcielebis mixedviT, R3 aris halogeni, hidroqsili, karboqsili, 
alkili, acili, alkoqsi, alkoqsikarbonili, karbamoili, alkilsul-
fidi, alkilsulfinili, alkilsulfonili, karbocikli an 
heterocikli, sadac TiToeuli alkili, acili, alkoqsi, 
alkoqsikarbonili, karbamoili, alkilsulfidi, alkilsulfinili, 
alkilsulfonili, karbocikli da heterocikli arasavaldebulod 
Canacvlebulia hidroqsiliT, halogeniT, aminoTi, nitroTi, alkiliT, 
aciliT, alkilsulfoniliT an alkoqsiT; m aris 0 - 3. sxva 
konkretuli ganxorcielebis mixedviT, R3 aris halogeni (magaliTad, F), 

karboqsili, arasavaldebulod Canacvlebuli alkili (magaliTad, 
meTili, hidroqsimeTili, dimeTilaminomeTili), alkoqsikarbonili 
(magaliTad, meToqsikarbonili) an karbamoili (magaliTad, dimeTilami-
nokarbonili). kerZo ganxorcielebaSi m aris 0, magaliTad R3 ar 
arsebobs. sxva konkretul ganxorcielebaSi m aris 1-3. 

gansakuTrebuli ganxorcielebis mixedviT, gamogonebis naerTebi 
aisaxeba saerTo formuliT Ib: 
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sadac X, R1, R3 da m aqvs zemoT gansazRvruli mniSvnelobebi da R8 aris 
halogeni. sxva ganxorcielebaSi, gamogonebis naerTebs aqvs saerTo 
formula Ib da X aris NR4CO. Semdeg ganxorcielebaSi, gamogonebis 
naerTebs aqvs formula Ib da R3 aris H an meTili. 

sxva kerZo ganxorcielebis mixedviT, gamogonebis naerTebi 
aisaxeba saerTo formuliT Ib': 

 
sadac X, R3, R6, m da o aqvs zemoT gansazRvruli mniSvnelobebi; R8 

aris halogeni; da rgoli B aris karbocikli an heterocikli. erTerTi 
konkretuli ganxorcielebis mixedviT, R8 aris Cl. erTerT 
ganxorcielebaSi rgoli B aris fenili an piridili. sxva kerZo 
ganxorcielebaSi X aris NR4C(O) da R4 aqvs zemoT gansazRvruli 
mniSvneloba. 

sxva konkretuli ganxorcielebis mixedviT, gamogonebis naerTebi 
aisaxeba saerTo formuliT Ic:  

 
sadac X, R1, R3 da m aqvs zemoT gansazRvruli mniSvnelobebi. sxva 
ganxorcielebaSi, gamogonebis naerTebi aisaxeba saerTo formuliT Ib da 

X aris NR4CO. Semdeg ganxorcielebaSi, naerTebi aisaxeba formuliT Ic 

da R3 aris H an meTili da m aris 0 an 1. 
sxva konkretuli ganxorcielebis mixedviT, gamogonebis naerTebi 

aisaxeba saerTo formuliT Id: 

 
sadac X, R1, R3 da m aqvs zemoT gansazRvruli mniSvnelobebi. sxva 
ganxorcielebaSi, gamogonebis naerTebi aris naerTebi saerTo for-
muliT Ib da X aris NR4CO. Semdeg ganxorcielebaSi, naerTebi aisaxeba 
formuliT Id da R3 aris H, Cl an trifTormeTili da m aris 0 an 1. 
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gamogonebis konkretuli naerTebi, SezRudvis gareSe, moicavs 
Semdeg naerTebs:  
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gamogonebis naerTebi SeiZleba Seicavdes naxSirbadis erT an met 

asimetriul atoms. Sesabamisad, naerTebi SeiZleba arsebobdes 
diastereomerebis, enantiomerebis an maTi narevebis saxiT. gamogonebis 
naerTebis sinTezSi racematebi, diastereomerebi an enantiomerebi 
SeiZleba gamoyenebuli iyos sawyisi naerTebis saxiT an Sualeduri 
naerTebis saxiT. naerTis diastereomerebad dayofa SeiZleba 
ganxorcieldes qromatografiiT an kristalizaciis gziT. 
analogiurad, enantiomeruli narevebis dasayofad SesaZlebeli igive 
meTodikebis an dargSi cnobili sxva meTodikebis gamoyeneba. 
naxSirbadis TiToeuli asimetriuli atomi SeiZleba iyos R an S 
konfiguraciaSi da gamogonebis dacvis farglebi moicavs am orive 
konfiguraciis mqone naerTbs. 

gamogoneba aseve exeba aRwerili naerTebis prowamlebs. misaRebi 
prowamlebi moicavs naerTebis amino-dacul da karboqsi-dacul 
warmoebulebs, romlebic fiziologiur pirobebSi, magaliTad, 
hidrolizis Sedegad, iZleva sawyis  naerTs. prowamlebis konkretul 
klass miekuTvneba naerTebi, romlebSic amino, amidino, 
aminoalkilenamino, iminoalkilenamino an guanidino jgufebis azotis 
atomi Canacvlebulia hidroqsilis (OH) jgufiT, alkilkarbonilis  

(-CO-R) jgufiT, alkoqsikarbonilis (-CO-OR) jgufiT, aciloqsialkil-
alkoqsikarbonilis (-CO-O-R-O-CO-R) jgufiT, sadac R aris 
erTvalentiani an orvalentiani jgufi, zemoT gansazRvrulis mixedviT 
an jgufi formuliT -C(O)-O-CP1P2-halogenalkili, sadac P1 da P2 

erTnairia an gansxvavebuli da aris H, udablesi alkili, udablesi 
alkoqsi, ciano, halogen udablesi alkili an arili. naerTebis 
prowamlebi miiReba gamogonebaSi aRwerili naerTebis urTierTqmedebiT 
aqtivirebul acilur naerTTan, ris Sedegadac gamogonebis naerTSi 
arsebuli azotis atomi warmoqmnis bmas aqtivirebuli aciluri 
naerTis karbonilTan. Sesabamisad aqtivirebuli karboniluri naerTebi 
Seicavs advilad wamsvlel jgufs, romelic dakavSirebulia 
karbonilis naxSirbadatomTan da moicavs mJavas halogenhidrilebs, 
acil aminebs, acil piridinis marilebs, acil alkoqsidebs, karZod, 
acil fenoqsidebs, rogoricaa p-nitrofenoqsi acili,dinitrofenoqsi 
acili, fTorfenoqsi acili da difTorfenoqsi acili. aRniSnuli 
reaqciebi ZiriTadad egzoTermulia da mimdinareobs inertul 
gamxsnelSi dabal temperaturaze,magaliTad, (-78) - ~50ºC-ze. Cveulebriv, 
amgvari reaqciebi tardeba araorganuli fuZis, rogoricaa kaliumis 

GE  P  2014  6060  B



 

 

59 

karbonati an natriumis bikarbonati, an organuli fuZis, rogoricaa 
amini, piridinis CaTvliT, TEA da sxva, TandaswrebiT. prowamlebis 
miRebis erTerTi meTodika aRwerilia dokumentSi USSN 08/843,369, 
Setanis TariRiT 15 aprili 1997 weli (romelic Seesabameba PCT 
publikacias WO9846576), romelic sruli SemadgenlobiT aris CarTuli 
ganacxadSi.  
sinTezi 

gamogonebis naerTebi miiReba organuli sinTezis standartuli 
meTodikebis gamoyenebiT komerciuli sawyisi naerTebidan da 
reagentebidan. gasagebia, rom gamogonebis naerTebis sinTezisTvis 
gamoyenebuli sinTezis xerxebi damokidebulia naerTSi  arsebul 
konkretul Camnacvleblebze da am procesSi SeiZleba saWiro iyos 
organul sinTezSi miRebuli mravali sxvadasxva dacvisa da 
deproteqtirebis procedurebis gamoyeneba. gamogonebis naerTebi, sadac 
Y ar arsebobs, miiReba Negishi-is SeuRlebis meTodikis gamoyenebiT, 
Semdegi zogadi sqemis 1 mixedviT: 

sqema 1 

 

 
sadac piridil TuTiis bromidis (an alternatiulad, 

piridilTuTiis qloridis) urTierTqmedebiT iod an brom Canacvlebul 
rgolTan A miiReba saboloo naerTi Ia. alternatiulad, gamogonebis 
naerTebis Ia miReba SeiZleba borirebuli rgolis A SeuRlebiT 
suzukis reaqciis pirobebSi, rac uzrunvelyofs bmas Sesabamis 
piridilsa da rgols A Soris, sqemis 2 mixedviT.  

sqema 2 

 
 

am sqemis Tanaxmad, halogen-Canacvlebuli rgolis A reaqcia 
boronmJavas rTul eTerTan, rogoricaa pinakol diborani, paladiumis 
katalizatoris, rogoricaa PdCl2(dppf) Tanaobisas da miRebuli 
boronatis rTuli eTeris gacxeleba 2-halogen-Canacvlebuli piridinis 
da paladiumis katalizatoris TandaswrebiT iZleva saboloo naerTs 

Ia.  
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gamogonebis naerTebi, sadac Y aris NR4, miiReba halogen-Canacvlebuli 
rgolis A sasurveli 2-aminopiridinis gamoyenebiT paladiumiT 
katalizebadi aminirebis reaqciis pirobebSi, sqemis 3 mixedviT. 

sqema 3 

 
gamogonebis naerTebi, sadac X aris NR4CO, miiReba zogadi sqemis 4 

mixedviT, romlis Tanaxmadac xorcieldeba amin-Canacvlebuli rgolis 

A reaqcia sasurvel mJavas qloranhidridTan Cl-C(O)-R1. 

sqema 4 

 
alternatiulad, amgvari naerTebis miReba SeiZleba karboqsi-

Canacvlebuli rgolis A EDC katalizebadi SeuRlebiT amin-
Canacvlebul R1 jgufTan, magaliTad R1-NR4H jgufTan. igive sqemis 
gamoyeneba SeiZleba gamogonebaSi aRwerili Tioamiduri naerTebis, 
sadac magaliTad X aris NR4C(S), misaRebadac, acilirebis safexurze 
Sesabamisi TiomJavas qloridis Cl-C(S)-R1 gamoyenebiT. 

gamogonebis naerTebi, sadac X aris C(O)NR4, miiReba analogiurad, 
amin-Canacvlebuli rgolis A karboqsi-Canacvlebul R1 jgufTan 
urTierTqmedebiT, katalizatoris saxiT EDC-s Tanaobisas, sqemis 5 
mixedviT. 

sqema 5 

 
msgavsi sqemis gamoyeneba SeiZleba gamogonebis Tioamiduri 

naerTebis misaRebadac, sadac X aris C(S)NR4, rac iTvaliswinebs 
Sesabamisi TiomJava-Canacvlebuli rgolis A (magaliTad, -C(S)OH) 

gamoyenebas an amidis gardaqmnas lavesonis reagentis gamoyenebiT. 
gamogonebis naerTebi, sadac X aris NR4C(O)NH, SeiZleba miRebuli 

iyos zogadi sqemis 6 mixedviT, amin-Canacvlebuli rgolis A 

urTierTqmedebiT Sesabamis izocianatTan R1-NCO. 

sqema 6 
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igive sqemis gamoyeneba SeiZleba gamogonebis TioSardovanuli 

naerTebis, sadac X aris NR4C(S)NH, misaRebadac, rac iTvaliswinebs 
Sesabamisi izoTiocianatis R1-NCS gamoyenebas izocianatis R1-NCO 

nacvlad. 
gamogonebis naerTebi, sadac X aris NR4SO2, miiReba zogadi sqemis 7 

mixedviT, amin-Canacvlebuli rgolis A urTierTqmedebiT Sesabamis 

sulfonil qloridTan R1-S(O2)Cl ara-nukleofiluri fuZis, rogoricaa 

TEA an diizopropileTilamini,  Tanaobisas, sasurveli sulfonamidis 
miRebiT. 

sqema 7 

 
gamogonebis naerTebi, sadac X aris NR4SO, miiReba analogiurad, 

Sesabamisi sulfinil qloridis R1-SO-Cl gamoyenebiT sulfonil 
qloridis R1-S(O2)Cl nacvlad. 

gamogonebis naerTebi struqturuli formuliT Ib', sadac X aris 

NHCO (magaliTad, formuliT Ib") miiReba zogadi sqemis 8 mixedviT, 
sadac R3, R6, m da o aqvs gamogonebaSi miTiTebuli mniSvnelobebi da Q 

aris Cl, Br an I; Q' aris halogeni, OH, OR, sadac R aris gamaaqtiurebeli 
jgufi; L aris Br, I an OTf (magaliTad, O-SO2-CF3): 

sqema 8 

 

 

fuZe 
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am sqemis Tanaxmad, axorcieleben TuTiis halogen piridinuli 

reagentis (a) urTierTqmedebas 2-qlor-5-nitro-benzolTan (b) negiSis 
SeuRlebis reaqciis pirobebSi, Sesabamisi katalizatoris, rogoricaa 
paladium tetrakis(trifenilfosfinis) kompleqsis (Pd(PPh3)4), Tanao-
bisas. konkretul ganxorcielebaSi, paladium tetrakis(trife-
nilfosfinis) katalizatori stabilizebulia trifenilfosfiniT 

(PPh3). erTerT ganxorcielebaSi, Q aris Br. sxva ganxorcielebaSi, L aris I. 

erT konkretul ganxorcielebaSi, SeuRlebis reaqcia tardeba ~50 -  

60ºC-ze. 

nitrobenzoluri reagenti (b) SeiZleba miRebuli iqnes Sesabamisi 

aminis (magaliTad, 2-qlor-5-nitroanilinis) aqtivaciiT wylian 
gogirdmJavaSi, natriumis nitritis gamoyenebiT da L jgufis 
CanacvlebiT (magaliTad, KI-iT an KBr-iT). erTerT ganxorcielebaSi, L 

aris I. erT konkretul ganxorcielebaSi, reaqcia tardeba ~15°C-ze 
dabal temperaturaze. 

miRebuli Sualeduri naerTis (c) aRdgena, magaliTad Fe, Zn an SnCl2 

gamoyenebiT mJavas Tanaobisas, iZleva aminur Sualedur naerTs (d). erTi 
konkretuli ganxorcielebis mixedviT, Sualeduri naerTis (c) 

aRsadgenad gamoiyeneba Fe, magaliTad, AcOH-is EtOH-Si Tanaobisas. 

erTerTi ganxorcielebis mixedviT, Sualeduri naerTis (c) aRsadgenad 
gamoiyeneba Zn, magaliTad, AcOH-is EtOH-Si Tanaobisas. erTerTi 
konkretuli ganxorcielebis mixedviT, Sualeduri naerTis (c) aRdgena 
xorcieldeba SnCl2-iT, magaliTad HCl-is Tanaobisas EtOH-Si. erTi 
ganxorcielebis Tanaxmad, aRdgenis reaqcia tardeba ~60ºC-ze.  

da bolos, Sualeduri naerTis (d) reaqcia aqtivirebul mJavasTan 

(e) iZleva saboloo naerTs Ib". erTi ganxorcielebis mixedviT, 
aqtivirebuli mJava (e) aris mJavas halogenanhidridi (magaliTad, Q' aris 
qlori) an aqtivirebuli rTuli eTeri (magaliTad, Q' aris O-EDC). 

erTerTi ganxorcielebis mixedviT, reaqcia tardeba ~0ºC-ze. 
gamogonebis naerTebi axdens hej-hog signalis gadacemis 

inhibirebas da maTi gamoyeneba SeiZleba aberantuli hej-hog signalis 
gadacemasTan dakavSirebuli kibos samkurnalod, magaliTad rodesac 
folaqi asustebs an araadeqvaturad axdens gagluvebis represias 
(funqciuri fenotipis mier Ptc funqciis dakargva) da/an rodesac 
gagluveba aqtiuria folaqiT represiisadmi (funqciuri fenotipis Smo 
mateba). amgvari tipis kibos magaliTebia bazalur ujredovani 
karcinoma, neiroeqtodermuli simsivneebi, rogoricaa medulablastoma, 
meningioma, hemangioma, glioblastoma, pankreasis adenokarcinoma, 
filtvis skvamozuri karcinoma, filtvis wvrilujredovani karcinoma, 
filtvis ara-wvril ujredovani karcinoma, mkerdis karcinoma, 
rabdomiosarkoma, saylapavis kibo, kuWis kibo, sanaRvle gzebis kibo, 
Tirkmlis karcinoma, farisebri jirkvlis karcinoma. gamogonebis 
naerTebis Seyvana SeiZleba sxva kibos sawinaaRmdego mkurnalobasTan 
erTad, sadac gamogonebis naerTis Seyvana SeiZleba ganxorcieldes 
kibos sawinaaRmdego sxva saxis mkurnalobis Catarebamde, am 
mkurnalobasTan erTdroulad an am mkurnalobis Semdeg, sadac kibos 
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sawinaaRmdego sxva mkurnaloba moicavs sxivur Terapias an 
qimioTerapias. misaRebi citostatikuri qimioTerapiuli agentebi, 
SezRudvis gareSe, moicavs (i) antimetabolitebs, rogoricaa 
citarabini, fludarabini, 5-fTor-2'-deoqsiuiridini, gemcitabini, 
hidroqsiSardovana an meTotreqsati; (ii) dnm-fragmentaciis agentebs, 
rogoricaa bleomicini, (iii) dnm-jvaredini bmebis maformirebel 
agentebs, rogoricaa qlorambucili, cisplatini, ciklofosfamidi an 
azotis mustardi; (iv) interxelatirebis agentebs, rogoricaa 
adriamicini (doqsorubicini) an mitoqsantroni; (v) proteinis sinTezis 
inhibitorebs, rogoricaa L-asparaginaza, cikloheqsimidi, puromicini an 
difteriis toqsini; (vi) topoizomeraza I sawamlavebs, rogoricaa 
kamptotecini an topotekani; (vii) topoizomeraza II sawamlavebs, 
rogoricaa etopozidi (VP-16) an tenipozidi; (viii) mikrotubulebze 
moqmed agentebs, rogoricaa kolcemidi, kolxicini, paklitaqseli, 
vinblastini an vinkristini; (ix) kinazas inhibitorebs, rogoricaa 
flavopiridoli, staurosporini, STI571 (CPG 57148B) an UCN-O1 (7-
hidroqsistaurosporini); (x) sxvadasxvagvar SemuSavebul agentebs, 
rogoricaa Tioplatini, PS-341, fenilbutirati, ET-18-OCH3 an farnezil 
transferazas inhibitorebi (1-739749, L-744832); polifenolebs, 
rogoricaa qvercetini, resveratroli, piceatanoli, epigalokateqinis 
galati, Teaflavinebi, flavanolebi, procianidinebi, betulinmJava da 
maTi warmoebulebi; (xi) hormonebs, rogoricaa glukokortikoidebi an 
fenretinidi; (xii) hormonis antagonistebs, rogoricaa tamoqsifeni, 
finasteridi an 1HRH antagonistebi. erT konkretul ganxorcielebaSi, 

gamogonebis naerTebis TanaSeyvana xdeba Semdegidan SerCeul 

citostatikur naerTTan erTad: cisplatini, doqsorubicini, taqsoli, 
taqsoteri da mitomicin C. 

aqtiuri naerTebis sxva klass, romelTa gamoyeneba SeiZleba 
gamogonebis Tanaxmad, miekuTvneba sensibilizaciis unariani an 
sikvdilis receptorebTan SekavSirebis gziT apoptozis gamomwvevi 
agentebi (~sikvdilis receptoris agonistebi~).  

amgvari agonistebi moicavs sikvidilis receptoris ligandebs, 

rogoricaa simsivnis nekrozis faqtori  (TNF-α), simsivnis nekrozis 
faqtori β (TNF-β, limfotoqsin-α), LT-β (limfotoqsin-β), TRAIL (Apo2L, DR4 

ligandi), CD95 (Fas, APO-I) ligandi, TRAMP (DR3, Apo-3) ligandi, DR6 

ligandi, aseve aRniSnuli ligandebis fragmenebi da warmoebulebi. 
erTerT ganxorcielebaSi, sikvdilis receptoris ligandi aris TNF-α. 

sxva ganxorcielebaSi, sikvdilis receptoris ligandi aris 

Apo2L/TRAILI. garda amisa, sikvdilis receptorebis agonistebi moicavs 
sikvdilis receptoris mimarT agonistur antisxeulebs, rogoricaa 
anti-CD95 antisxeuli, anti-TRAIL-R1 (DR4) antisxeuli, anti-TRAIL-R2 

(DR5) antisxeuli, anti-TRAIL-R3 antisxeuli, anti-TRAIL-R4 antisxeuli, 
anti-DR6 antisxeuli, anti-TNF-Rl antisxeuli da anti-TRAMP (DR3) 

antisxeuli, aseve nebismieri aRniSnuli antisxeulis fragmenti an 
warmoebulebi. 

apoptozis mimarT ujredebis sensibilizaciis mizniT, 
gamogonebis naerTebis gamoyeneba SeiZleba aseve sxivur TerapiasTan 
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kombinaciaSi. fraza ~sxivuri Terapia~ aRniSnavs eleqtromagnituri an 
korpuskuluri gamosxivebis gamoyenebiT neoplaziis mkurnalobas. 
sxivuri Terapia efuZvneba princips, romlis Tanaxmadac maRali doziT 
samizne ubnis dasxivebis Sedegi unda iyos rogorc simsivnis, ise 
normaluri qsovilebis reproduqciuri ujredebis mokvdineba. dasxi-
vebis dozis reJimi ZiriTadad ganisazRvreba gamosxivebis STanTqmuli 
dozis (rad), drois da fraqcionirebis mixedviT da misi gansazRvra 
xdeba onkologis mier. pacientis mier miRebuli gamosxivebis odenoba 
damokidebulia mraval garemoebaze, rogoricaa simsivnis adgili 
organizmSi sxva organebTan mimarTebiT da misi gavrceleba. 
radioTerapiuli agentebis magaliTebi, SezRudvis gareSe, moicavs 
sxivuri TerapiisTvis misaReb cnobil saSualebebs (Hellman, Principles of 

Radiation Therapy, Cancer, in Principles I and Practice of Oncology, 24875 (Devita et al., 4th 

ed., vol 1, 1993). sxivuri Terapiis ukanaskneli miRwevebi moicavs sam 
ganzomilebiani konformaciuli eqsternaluri sinaTlis wyaroTi 
dasxivebas, intensiurad modulirebad sxivur Terapias (IMRT), stereo-
taqtikur radioqirurgias da braqiTerapias (intersticiuri sxivuri 
Terapia), asev gamosxivebis wyaros moaTvsebas uSualod simsivneSi, 
implantis saxiT. mkurnalobis aRniSnuli modulaciebi uzrunvelyofs 
dasxivebis umetesi dozis simsivneSi miwodebas, rac ganapirobebs maT 
gazrdil efeqturobas im meTodikebTan SedarebiT, romlebSic 
gamoiyeneba gamosxivebis standartuli eqsternaluri wyaroebi. 

radioTerapiuli miznebisTvis yvelaze efeqturia maionizebeli 
gamosxiveba beta-gamomsxivari radionuklidebiT, maionizebeli 
nawilakebis wrfivi energiis zomieri gadatanis (LET) da misi 
moqmedebis Sualeduri zRvrebis gamo (Cveulebriv, ramdenime milimetri 
qsovilis SigniT). gama sxivebiT xdeba ufro mcire dozebis miwodeba 
gacilebiT did manZidze. alfa nawilakebi asaxavs sxva ukiduresobas, 
maTi saSualebiT xdeba Zalian maRali LET dozis miwodeba, magram maT 
aqvs gansakuTrebulad SezRuduli diapazoni, da amdenad, saWiroa 
ganxorcieldes maTi mWidro kontaqti samkurnalo qsovilis 
ujredebTan. garda amisa, alfa nawilakebs asxivebs ZiriTad mZime 
liTonebi, romelTa SesaZlebloba SezRudulia qimiurad da arsebobs 
didi riski radionuklidebis SekavSirebisa im ubanTan, sadac tardeba 
mkurnaloba. im simsivneze damokidebulebiT, romelsac utardeba 
mkurnaloba, gamogonebis dacvis farglebi moicavs yvela tipis cnobil 
gamomsxivar saSualebas. garda amisa, gamogoneba exeba ion-s msgavs 
yvela tipis gamosxivebas, rogoricaa magaliTad ultraiisferi (ui) 
gamosxiveba, maRali energiis xiluli sinaTle, mikrotalRebiT 
gamosxiveba (hiperTermuli Terapia), infrawiTeli (iw) gamosxiveba da 
lazerebi. kerZo ganxorcielebaSi, gamoiyeneba ui gamosxiveba. 

gamogonebis naerTebi axdens angiogenezis inhibirebas da amdenad, 
maTi gamoyeneba SeiZleba angiogeneziT ganpirobebuli iseTi 
daavadebebis an darRvevebis samkurnalod, rogoricaa simsivne, kerZod, 
soliduri simsivne, rogoricaa msxvili nawlavis, filtvis, pankreasis, 
sakvercxis, mkerdis kiboebi da glioma. garda amisa, gamogonebis 
naerTebis gamoyeneba SeiZleba makulis degeneraciis samkurnalod, 
magaliTad, asakiT ganpirobebuli sveli makularuli degeneraciis 
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sakurnalod. gamogonebis naerTebis gamoyeneba SeiZleba iseTi 
anTebiTi/imunuri daavadebebis samkurnalodac, rogoricaa kronis 
daavadeba, nawlavis anTebiTi daavadeba, Sagrenis sindromi, asTma, 
organos transplantatis ukugdeba, sistemuri wiTeli mglura, revma-
toiduli arTriti, fsoriazuli arTriti da gafantuli sklerozi. 
gamogonebis naerTebis gamoyeneba SeiZleba depilatorebis saxiTac. 

gamogoneba aseve moicavs farmacevtrul kompoziciebs an 
medikamentebs, romlebic Seicavs gamogonebis naerTsa da Terapiulad 
inertul matarebels, gamzavebels an eqscipients, da aseve aRniSnuli 
kompoziciebis da medikamentebis misaRebad gamogonebis naerTebis 
gamoyenebis xerxebs. Cveulebriv, gamogonebis naerTebi, romlebic 
gamoiyeneba gamogonebis xerxebSi, formulirebulia maTi Serevis gziT 
fiziologiurad misaReb matareblebTan, rogoricaa recipientebis 
mimarT ara-toqsikuri matareblebi, galenuri Seyvanis gzisTvis misaRe-
bi doziTa da  koncentraciiT, oTaxis temperaturaze da Sesabamis pH-
ze. Semadgenlobis pH ZiriTadad damokidebulia naerTis konkretul 
daniSnulebaze da koncentraciaze, rac SeiZleba iyos ~3 - 8 farglebSi. 
erTerTi konkretuli Semadgenloba formirebulia acetatis buferSi, 
pH 5. gamogonebis naerTebi SeiZleba iyos steriluri formulaciis 
SemadgenlobaSi. naerTi SeiZleba iyos myari kompoziciis, aseve 
liofilizebuli  formulaciebis an wyalxsnarebis SemadgenlobaSi. 

gamogonebaSi aRwerili kompoziciebis formulireba, dozireba da 
Seyvana xorcieldeba samedicino praqtikis Sesabamisad. am 
TvalsazrisiT sayuradRebo faqtorebi moicavs konkretul darRvevas, 
romlis samkurnalodac gamoiyeneba kompozicia, konkretul 
ZuZumwovars, romlesac utardeba mkurnaloba, mocemuli pacientis 
klinikur mdgomareobas, darRvevis gamomwvev mizezs, agentis miwodebis 
ubans, Seyvanis xerxs, Seyvanis reJims da samedicino praqtikaSi cnobil 
sxva faqtorebs. naerTis ~efeqturi raodenoba~, romelic gamoiyeneba 
aRniSnuli miznisTvis aris hejhog signalis gadacemis meqanizmis 
Sesamcirebalad aucilebeli minimaluri raodenoba an naerTis im 
simsivnis zomis,moculobis an masis SemcirebisaTvis aucilebeli 
minimaluri raodenoba, romelic pasuxismgebelia hej-hog signalis 
gadacemaze an simsivnis zomis, moculobis an masis matebis 
SemcirebisTvis saWiro raodenoba im simsivnis zrdasTan SedarebiT, 
romelSic ar xdeba gamogonebis naerTis Seyvana. alternatiulad, 
naerTis ~ufeqturi raodenoba~ aRniSnavs naerTis iseT raodenobas, 
romelic saWiroa avTvisebiani ujredebis raodenobis Sesamcireblad 
an avTvisebiani ujredebis raodenobis matebis siCqaris Sesamcireblad. 
alternatiulad, ~efeqturi raodenoba~ aris gamogonebis naerTis iseTi 
raodenoba, romelic saWiroa anti-hej-hog meqanizmis mimarT 
mgrZnobiare simsivnis mqone pacientebis sicocxlisunarianobis 
gasazrdelad. aRniSnuli raodenoba SeiZleba iyos normaluri 
ujredebisadmi an ZuZumwovrisadmi toqsikur raodenobaze naklebi. ara-
avTvisebiani mdgomareobebis SemTxvevaSi, ~efeqturi raodenoba~ 
aRniSnavs naerTis raodenobas, romelic saWiroa konkretuli 
gamovlinebis an misi simptomebis simZimis Sesasubuqeblad. 
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ZiriTadad, gamogonebis naerTis farmacevtulad efeqturi raodenobis 
dRiuri parenteraluri doza aris ~0.01 - 100 mg/kg, magaliTad ~0.1 - 20 

mg/kg an ~ 0.3 - 15 mg/kg/dReSi pacientis sxeulis masaze gaangaSirebiT. 
peroraluri dozuri erTeulis formebi, rogoricaa tabletebi da 
kafsulebi, SeiZleba Seicavdes ~25 - 1000 mg gamogonebis naerTs. 

gamogonebis naerTebis Seyvana SeisaZlebelia nebismieri misaRebi 
gziT, rac moicavs peroralur, topikur, transdermalur, 
parenteralur, kanqveS, reqtalur, intraperitoniul, intrapulmonarul 
da intranazalur gzebs da Tu moiTxovs saWiroeba, gamogonebis 
naerTis Seyvana SeiZleba ganxorcieldes uSualod dazianebis ubanSi. 
parenteraluri infuziebi moicavs intramuskularul, intravenur, 
intraarteriul, intraperitoniul an kanqveS Seyvanas. misaRebi 
peroraluri daniSnulebis dozuri formis tableti, romelic Seicavs 
~25 mg, 50 mg, 100 mg, 250 mg an 500 mg gamogonebis naerTs, romelic 
formulirebulia ~90 – 30 mg uwylo laqtozaSi, 5-40 mg kroskarmeloza 
natriumSi, ~5 – 30 mg polivinilpirolidonSi (PVP) K30 da ~1 – 10 mg 
magniumis stearatSi. pirvel etapze erTmaneTTan ureven dafxvierebul 
ingredientebs da miRebul narevs ureven PVP-s xsnarTan. miRebul 
kompozicias aSroben, axdenen mis granulirebas, Serevas magniumis 
stearatTan da Sesabamisi mowyobilobis gamoyenebiT narevs wnexen 
tabletebad. aerozolis formulaciis misaRebad gamogonebis naerTs, 
magaliTad 5 – 400 mg raodenobiT, xsnian Sesabamis buferul xsnarSi, 
magaliTad fosfatur buferSi, saWiroebis SemTxvevaSi, amateben 
tonizaciis agents, magaliTad marils, rogoricaa natriumis qloridi. 
xsnars Cveulebriv, filtraven, magaliTad 0.2 mikronian filtrze, 
minarevebis mosacileblad. topikuri Semadgenlobebi moicavs 
malamoebs, kremebs, losionebs, fxvnilebs, xsnarebs, pesariebs, spreis, 
aerozolebs da kafsulebs. malamoebi da kremebi SeiZleba 
formulirebuli iyos wylian an zeTovan fuZeSi, romelic damatebiT 
Seicavs Sesabamis Semasqelebel da/an gelirebis agentebs da/an 
gamxsnelebs. aseTi fuZeebia wyali da/an zeTi, rogoricaa Txevadi 
parafini an mcenareuli zeTebi, rogoricaa araqisis zeTi an 
abusalaTinis zeTi an gamxsnelebi, rogoricaa polieTilenglikoli. 
gamosayeneblad misaRebi Semasqelebeli agentebia myari parafini, 
aluminis stearati, cetostearilis spirti, polieTilen glikolebi, 
mikrokristaluri cvili da futkris cvili. losionebis formulireba 
SesaZlebelia wylian an zeTovan fuZeSi, romelic SeiZleba aseve 
Seicavdes maemulgirebel agentebs, stabilizatorebs, dispersantebs, 
masuspendirebel agentebs an Semasqelebel agentebs. garegani 
daniSnulebis fxvnilebis formulireba SeiZleba ganxorcieldes 
nebismier misaReb fxvier fuZeSi, rogoricaa talki, laqtoza an 
saxamebeli. wveTebis formulireba SeiZleba wylian an ara-wylian 
fuZeSi, romelic aseve Seicavs erT an met dispersants, 
solubilizators an masuspendirebel agents. 
magaliTebi 

gamogonebis ufro srulad gagebisTvis qvemoT warmodgenilia 
magaliTebi. warmodgenili magaliTebi ar zRudavs gamogonebis dacvis 
farglebs. ganacxadSi gamoyenebulia Semdegi  abreviaturebi: 
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BuOH: butanoli;  
DIPEA: diizopropileTilamini; 
DMA: NN-dimeTilacetamidi; 
DMAP: 4-dimeTilaminopiridini; 

DME: 1,2-dimeToqsieTani; 
DMF: dimeTilformamidi;  
EDC: 1-eTil-3-(3-dimeTilaminopropil)karbodiimidi; 
HATU: O-(7-azobenztriazol-1-il)-1,1,3,3-tetrameTiluronium 

heqsafTorfosfati; 
HPLC: maRali gadawyvetis Txevadi qromatografia 

MPLC: Txevadi qromatografia saSualo wnevis pirobebSi  

NBS: N-bromsuqcinimidi;  
TEA: trieTilamini; 

TASF: tris(dimeTilamino)sulfonium difTortrimeTilsilikati; 

THF: tetrahidrofurani; 
EtOH: eTanoli; 
MeOH: meTanoli;  
mkl: mikrolitri 

Tu ar aris specialuri miTiTeba, yvela reagenti miRebulia 
komerciuli wyarodan. reaqciebi tardeba RumelSi gamSral minis 
WurWulSi, azotis atmosferoSi. haerisa da tenis mimarT mgrZnobiare 
siTxeebisa da xsnarebis gadatanisTvis gamoiyeneba Sprici an uJangavi 
foladis kanula. organuli xsnarebis koncentrireba xorcieldeba 
dabal wnevaze (~15 mm Hg) rotaciuli aorTqlebiT. Tu ar aris 
specialuri miTiTeba, gamxsnelebis momwodebelia komerciuli wyaro. 
produqtebis qromatografiuli gasufTaveba xorcieldeba Isco 

CombiFlash Companion-is da Sesabamisi aris gamoyenebiT. reaqciis 
mimdinareobis dro miTiTebulia mxolod ilustrirebis mizniT. 
reaqciis mimdinareobaze dakvirvebisTvis gamoiyeneba Txelfenovani 
qromatografia (Tfq) da Txevadi qromatografia – mas speqtrometria 
(LC-MS). Txelfenovani qromatografia (Tfq) tardeba EM Science 
silikagelis 60 F254 firfitebze (250 mkm). qromatogramis 
vizualizaciisTvis gamoiyeneba fluorescenciis STanTqma. LC-MS 
iReben Shimadzu 10AD LC saSualebiT Phenomenex svetze (50 x 4.6 mm, 5 mkm) 3 
ml/wT pirobebSi. monitoringisTvis gamoiyeneba Shimadzu SPD-10A 
deteqtori. martivi kvadropoluri mas speqtrometria xorcieldeba 
Applied Biosystems mas speqtrometriT. birTvul magnituri rezonansis 
(bmr) speqtrebi gadaRebulia Varian Inova speqtrometrze, 1

H-Tvis 400 mhc 
pirobebSi, Sida standartis saxiT tetrameTilsilanis (TMS) mimarT da 
gamosaxulia memilioned nawilebSi (mn). 1

H bmr monacemebi warmod-
genilia Semdegnairad: qimiuri wanacvleba (δ, mn), multipletoba (s, 

singleti; bs, farTo singleti; d, dubleti; t, tripleti; q, kvarteti; quint, 

kvinteti; sext, seqsteti; hept, hepteti; m, multipleti; bm, farTo 
multipleti). yvela saboloo produqtis struqtura da sisufTave 
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dadasturebulia Semdegi meTodikebidan sul mcire erTi meTodikis 
gamoyenebiT LC-MS, bmr, Tfq. 
magaliTi 1  zogadi procedurebi 

magaliTebis 2 – 51 miznobriv naerTebs iReben Semdegi zogadi 
procedurebis mixedviT. 
A: SeuRlebis procedura suzukis mixedviT 

 
kaliumis karbonatis 2M wyalxsnars (5.0 ekv.) da 4 : 1 toluoli : 

eTanolis narevs (2.5 ml) aTavseben mikrotalRebiT dasxivebisTvis 
gankuTvnil mowyobilobaSi da amateben Sesabamis boronatis eTers (2.6 
ekv.), aril halogenids (0.35 mmoli, 1.0 ekv.) da Pd(PPh3)4-s (0.04 ekv.). 
WurWels xufaven da acxeleben mikrotalRebiT dasxivebis da morevis 
pirobebSi 160ºC-ze 10 wuTis ganmavlobaSi. xsnars asxaven natriumis 
hidroqsidis 2M wyalxsnarSi (20 ml), aeqstrahireben eTil acetatiT (2 x 

20 ml), aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. nedl produqts asufTaveben 
qromatografiiT silikagelze (pirobebi moyvanilia qvemoT) da iReben 
miznobriv produqts.  
B: SeuRlebis procedura negiSis mixedviT 

 
X = I an Br 

R = H, 3-Me, 4-Me, 5-Me, 6-Me 

 

aril TuTiis bromids (0.5M xsnari THF-Si, 2.5 ekv.) aTavseben 
mikrotalRebiT dasxivebisTvis gankuTvnil gamSral WurWelSi da 
amateben Sesabamis aril halogenids (1.0 ekv.) da Pd(PPh3)4-s (0.04 ekv.). 
WurWels xufaven da acxeleben mikrotalRebiT dasxivebisa da morevis 
pirobebSi, 140ºC-ze 10 wuTis ganmavlobaSi. nedl sareaqcio narevs 
akoncentrireben, naSTs asufTaveben qromatografiiT silikagelze 
(pirobebi moyvanilia qvemoT) da iReben miznobriv produqts.  
C: arilis nitro jgufis aRdgena rkinis gamoyenebiT 
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R = I an piridin-2-ili 

 

rkinis fxvnilis (6.0 ekv.) xsnars AcOH/EtOH-is narevSi (1 : 2, 2M 

xsnari) 60ºC-ze nela amateben Sesabamisi nitro arilis (1 mmoli, 1 ekv.) 
xsnars AcOH/EtOH-is narevSi (1 :1, 0.42 M xsnari). xsnars ureven 70ºC-ze 30-
60 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs aciveben 23ºC-mde, filtraven 
celitze, recxaven eTil acetatiT da akoncentrireben. zeTovan naSTs 
xsnian eTil acetatSi (30 ml), recxaven NaHCO3-is najeri wyalxsnariT 

(2 x 15 ml) da wyliT (2 x 10 ml), aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. 
zeTovan naSTs Semdeg safexurze iyeneben damatebiTi gasufTavebis 
gareSe.  
D: amiduri bmis  formireba 

 
R = I an piridin-2-ili 

 

anilinis (1.0 ekv.) da TEA-s (1.1 - 1.5 ekv.) xsnars meTilen qloridSi 
miTiTebul temperaturaze amateben mJavas qloranhidrids (1.05 - 1.1 ekv.). 
xsnars ureven 0.5-3 saaTis ganmavlobaSi, asxaven NaHCO3-is najer 
wyalxsnarSi, orjer aeqstrahireben meTilen qloridiT, aSroben 

(MgSO4) da akoncentrireben. nedl produqts asufTaveben 
qromatografiiT silikagelze (pirobebi moyvanilia qvemoT) da iReben 
miznobriv produqts. 
E: EDC amiduri bmis formireba 

 
R = I an piridin-2-ili 

 

anilinis (1.0 ekv.) da EDC-is (1.4 ekv.) xsnars  meTilen qloridSi 

(0.7 M xsnari anilinSi) amateben karbonmJavas (1.1 ekv.). xsnars ureven 23ºC-

CH3Cl eqstraqcia 
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ze 2 saaTis ganmavlobaSi, asxaven NH4Cl-is najeri wyalxsnaris da 
wylis 1 : 1 narevSi, orjer aeqstrahireben meTilen qloridiT, aSroben 

(MgSO4) da akoncentrireben. nedl produqts asufTaveben 
qromatografiiT silikagelze (pirobebi moyvanilia qvemoT) da iReben 
miznobriv produqts.  
F: aminebis damateba 2-qlorpiridinze 

 
NHRR' = eTanolamini, analini, benzilamini, 2-meTilpropilamini, N-

meTilpiperazini, morfolini, 2-morfolinoeTilamini 

 

pirveladi an meoreuli aminis (5 ekv.) xsnars BuOH-Si an 

BuOH/eTilen glikolis narevSi daxSul WurWelSi acxeleben 170 - 

220ºC-ze 20 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs BuOH acileben 
vakuumSi. eTilen glikolis gamoyenebis SemTxvevaSi, sareaqcio narevs 
azaveben wyliT, produqts aeqstrahireben eTil acetatSi, aSroben 

(MgSO4) da akoncentrireben. naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben miznobriv produqts. 

G: amiuri bmis SeuRleba HATU-s gamoyenebiT 

 
 

karbonmJavas (1.1 ekv.), HATU-s (1.1 ekv.) da DIPEA-s (2 ekv.) narevs 

DMF-Si (0.1 - 0.2 M xsnari) amateben anilins (1.0 ekv.). Ramis ganmavlobaSi 
morevis Semdeg, sareaqcio narevs azaveben natriumis hidroqsidis  0.1 N 

xsnariT an NaHCO3-is najeri xsnariT, aeqstrahireben eTil acetatiT da 
gaerTianebul organul fenebs recxaven marilwyliT. organul fenas 
aSroben (MgSO4), akoncentrireben da nedl narevs asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze.  

H: sulfonamid benzomJavebis miReba 
 

HATU, DIPEA, DMF 

NaOH an NaHCO3 

eTil acetatiT 
eqstrahireba 
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aminis (1.1 ekv.) xsnars 10-20%-iani DIPEA/meTanolis narevSi (1M 

xsnari) 4°C-ze amateben qlorsulfonilbenzomJavas (1.0 ekv.). 1 saaTis 
Semdeg, sareaqcio narevs akoncentrireben da naSTs asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze. 

I : 2-piridil triflatebis stanilireba 

 
 

ariltriflatis (1 ekv.), bis-trialkilkalas (1.05 ekv.) da 
liTiumis qloridis (3 ekv.) degazirebul xsnars dioqsanSi amateben 
tetrakis-trifenilfosfinpaladiumis (0.04 ekv.) xsnars toluolSi (1 
ml). sareaqcio narevs aduReben ukumacivriT 2 saaTis ganmavlobaSi, 
aciveben 23ºC-mde, azaveben eTil acetatiT, recxaven NH4OH-is 10%-iani 
wyalxsnariT da marilwyliT, aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. 
nedl produqts Semdeg safexurze iyeneben damatebiTi gasufTavebis 
gareSe. 

J: Canacvlebuli piridinebis stanilireba 

 

 
 

dimeTilaminoeTanolis (3 ekv.) xsnars heqsanSi 0ºC-ze wveTobiT 
amateben n-butil liTiums (6 ekv., 2.5 M xsnari heqsanSi). xsnars ureven 

0ºC-ze 30 wuTis ganmavlobaSi, Semdeg wveTobiT amateben Canacvlebul 
piridins (1 ekv.). xsnars ureven 0ºC-ze damatebiTi 1 saaTis ganmavlobaSi, 
Semdeg aciveben -78ºC-mde. sareaqcio narevs wveTobiT amateben 
trialkilkalas xsnars heqsanSi. xsnars ureven -78ºC-ze 30 wuTis 
ganmavlobaSi, aTboben 0ºC-mde, reaqcias axSoben wyliT, orjer 
aeqstrahireben eTeriT, aSroben (MgSO4) da akoncentrireben.  

K: SeuRleba stilis mixedviT 
 

dioqsani/toluoli 

1. dimeTilaminoeTanoli 
nBuLi, heqsani 
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ariliodidis (1 ekv.), arilstananis (2 ekv.), da trifenilfosfinis 
(0.16 ekv.) degazirebul xsnars NMP-Si amateben paladiumis 
katalizators (0.02 ekv.). sareaqcio narevs acxeleben mikrotalRebiT 
dasxivebis pirobebSi 130ºC-ze, 15 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
azaveben eTilacetatiT, recxaven NH4OH-is 10%-iani wyalxsnariT da 
marilwyliT, aSroben (MgSO4), akoncentrireben da naSTs asufTaveben 
qromatografiiT silikagelze. 
L: alkileTerebis sinTezi 

 

 
hidroqsipiridinis (1 ekv.), alkiliodidis (Warbi raodenoba) da 

ceziumis karbonatis xsnars NMP-Si acxeleben mikrotalRebiT 
dasxivebis pirobebSi 100ºC-ze, 10 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
azaveben eTil acetatiT, recxaven NH4OH-is 10%-iani wyalxsnariT da 
marilwyliT, aSroben (MgSO4), akoncentrireben da naSTs asufTaveben 
qromatografiiT silikagelze. 
M: meTilis eTeris Sesapvna 

 
axorcieleben meTilis rTuli eTeris (1 ekv.) da LiOH-is (2 ekv.) 

xsnaris hidrolizs THF/wylis 50/50 narevSi. reaqciis dasrulebis 
Semdeg, sareaqcio narevs  THF-s acieleben vakuumSi aorTqlebiT da 
xsnars amJaveben pH 2-mde HCl-is damatebiT. warmoqmnil naleqs 
filtraven, aSroben da iReben sufTa mJavas.  
N: bromireba Tavisufali mJavas TandaswrebiT 

 

mikrotalRebi 

alkil iodidi 

mikrotalRebi 
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parameTilbenzomJavas (1 ekv.), benzoilis zeJangis (0.1 ekv.) da N-

bromsuqcinimidis (0.9 ekv.) narevs AcOH-is 5%-ian xsnarSi benzolSi 
acxeleben mikrotalRebiT dasxivebis pirobebSi 120°C-ze, 5-15 wuTis 
ganmavlobaSi. produqts acalkeveben sawyisi naerTisgan da di-brom 
produqtebisgan ISCO fleS-qromatografiiT, eTil acetatis (1% AcOH-iT) 
da heqsanis Semcveli gamxsnelis sistemis gamoyenebiT. 
O: bromis Canacvleba natriumis meTansulfinatiT 

 
bromis Semcvel sawyis naerTs (1 ekv.) amateben natriumis 

meTansulfinatis (2 ekv.) xsnars DMF-Si da acxeleben mikrotalRebiT 
dasxivebis pirobebSi 120°C-ze, 5 wuTis ganmavlobaSi. alternatiulad, 
sareaqcio narevs zeTian abazanaze acxeleben 60°C-ze ramdenile saaTis 
ganmavlobaSi, reaqciis dasrulebamde. sareaqcio narevs 
akoncentrireben vakuumSi da naSTs aeqstrahireben eTil acetatiT da 
wyliT. organul fenas aSroben magniumis sulfatze, filtraven da 
akoncentrireben vakuumSi da iReben miznobriv meTilsulfons. 
P: bromis Canacvleba aminiT 

 
bromis Semcvel sawyis naerTs (1 ekv.) amateben Sesabamisi aminis (3 

ekv.) xsnars DMSO-Si an BuOH-Si da ureven oTaxis temperaturaze 
reaqciis dasrulebamde. nukleofiluri aminebis an anilinebis 
raodenobis SemcirebisTvis, reaqcias aCqareben gacxelebiT 
mikrotalRebiT dasxivebis pirobebSi, 150-170°C-ze 15 wuTis 
ganmavlobaSi. nedl produqts akoncentrireben mSral naSTamde, naSTs 
aeqstrahireben eTil acetatiT da najeri bikarbonatiT, Tu reaqciis 
Sedegad miiReba Sualeduri naerTi an asufTaveben mgTq-iT, Tu 
reaqciis Sedegad miiReba saboloo produqti. 
 

benzoilis zeJangi 

benzoli 
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Q: halogenis Canacvleba TioliT 

 
parameTilbrom benzoats (1 ekv.) amuSaveben kaliumis (an ceziumis) 

karbonatis (1.5 ekv.) da Sesabamisi Tiolis warmoebulis (1,1 ekv.) 
nareviT DMF-Si (an CH3CN-Si) da ureven Ramis ganmavlobaSi oTaxis 
temperaturaze. sareaqcio narevs DMF-s acileben vakuumSi aorTqlebiT 
da naSTs aeqstrahireben eTil acetatiT da wyliT. organul fenas 
aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben 
Tiols an funqcionalizebul Tiolur naerTs. 
R: oqsoniT daJangva 

 

 
funqcionalizebul Tiols (1 ekv.) xsnian MeOH-Si, imavdroulad 

oqsons (2 ekv.) calke xsnian wylis naxevar raodenobaSi. oqsonis 
mTlianad gaxsnis Semdeg, xsnars amateben Tiolis xsnars MeOH-Si da 
ureven reaqciis dasrulebamde. sareaqcio narevs MeOH-s acileben 
vakuumSi aorTqlebiT da darCenil wyals orjer aeqstrahireben eTil 
acetatiT. organul fenas aSroben magniumis sulfatze, 
akoncentrireben da iReben sulfons. 
S: epoqsidebis Tiolizi aluminis zedapirze  

 
epoqsidebis (1.0 ekv.), Tiofenolis (1.5 ekv.) da neitraluri 

aluminis oqsidis (~70 ekv.) narevs dieTil eTerSi ureven 3 saaTis 
ganmavlobaSi oTaxis temperaturaze, Tfq analiziT monitoringis 
pirobebSi. sareaqcio narevs filtraven celitze, recxaven eTil 
acetatiT da akoncentrireben. naSTs asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (0-40% eTil acetati/heqsani) da iReben β-

hidroqsisulfidur produqts. 

oqsoni 
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T: nitrilis jgufis gardaqmna karbonmJavur jgufad 

 
benzonitrilis (1.0 ekv.) da natriumis hidroqsidis (2.0 ekv.) xsnars 

H2O-Si acxeleben 120°C-mde 2 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
aciveben oTaxis temperaturamde da amJaveben pH 2-mde HCl-is damatebiT. 
warmoqmnil naleqs filtraven da iReben sufTa mJava produqts. 
U. fenolebis alkilireba 

 

 
fenols xsnian DMF-Si (1.0 ml),  amateben ceziumis karbonats (1.0 

ekv.) da an alkil bromids an alkil iodids (1.0 - 2.0 ekv.) da sareaqcio 
narevs ureven oTaxis temperaturaze 18 saaTis ganmavlobaSi an 50ºC-ze 1 
- 24 saaTis ganmavlobaSi. reaqcias axSoben wyliT da orjer 
aeqstrahireben eTil acetatiT. organul eqstraqtebs recxaven wyliT, 
marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben da miRebul nedl zeTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze.  
V. amiduri bmis formireba mJavas qloranhidridis da anilinis 

gamoyenebiT 

 

 
anilins xsnian THF-is (1.5 ml) da diqlormeTanis (1.5 ml)narevSi,  

amateben MP-karbonats (1.5 ekv.) da mJavas qloranhidrids (1.1 ekv.) da 
xsnars ureven oTaxis temperaturaze 18 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio 
narevs azaveben meTanoliT da diqlormeTaniT da MP-karbonats 
acileben filtraciiT. deda-xsnars aorTqleben da warmoqmnil naleqs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze. 

 

MP-karbonati 

R-I an R-Br 
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W. amidinis  formireba imidatidan 

 
axlad miRebuli imidatis xsnars meTanolSi oTaxis tempe-

raturaze 18 saaTis ganmavlobaSi amuSaveben pirveladi an meoreuli 
aminiT (1.5 ekv.). sareaqcio narevs meTanols acileben rotorul 
amaorTqlebelze da naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze. 

X. 4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil)-2-meTilbenzomJava  

 
safexuri 1. meTil 4-brom-2-meTilbenzoatis miReba – erT-litrian sam-
yela kolbaSi, romelic aRWurvilia meqanikuri sareveliT, 
ukumacivriT, Sida temperaturis mzomi zondiT da azotis gamtari 
miliT, aTavseben 4-brom-2-meTilbenzomJavas (50.35 g, 1 ekv., Hongda) da 
meTanols (350 ml). sareaqcio narevs aciveben 0ºC-mde,  nela amateben 
acetil qlorids (27.6 g, 1 ekv.), sareaqcio temperaturis 30ºC-mde 
SenarCunebis pirobebSi. sareaqcio narevs aduReben ukumacivriT 16 
saaTis ganmavlobaSi, sanam LC analizis mixedviT sawyisi naerTi 
mTlianad ar Seva reaqciaSi. reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio 
narevs aciveben oTaxis temperaturamde da akoncentrireben rotorul 
amaorTqlebelze zeTis miRebamde. Semdeg zeTs azaveben diqlormeTaniT 
(100 ml) da recxaven natriumis bikarbonatis najeri xsnariT (100 ml). 
organul fenas akoncentrireben rotorul amaorTqlebelze da iReben 
meTil 4-brom-2-meTilbenzoats (51.22 g, 95.5 %) yviTeli feris zeTis 
saxiT. 
safexuri 2. 4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilTio)-2-meTilbenzomJava - 12-
litrian sam-yela mrgvalZira kolbaSi, romelic aRWurvilia 
meqanikuri sareveliT, ukumacivriT, Sida temperaturis mzomi zondiT 
da azotis gamtari miliT, aTavseben meTil 4-brom-2-meTilbenzoats (500 
g), toluols (4,000 ml), 2-eTilheqsil 3-merkaptopropanoats (715 g) da 
diizopropileTilamins (564 g). reaqtoris SigTavss 3-jer 
uqvemdabareben vakuumi/azotiT Sevsebis cikls. Semdeg reaqtorSi 
aTavseben Pd2(dba)3-s (59.97 g), da Xantphos-s (63.15 g) da kidev erTxel 
axorcieleben vakuumi/azotiT Sevsebis cikls. Semdeg reaqtoris 
SigTavss acxeleben 95-100ºC-mde 16 saaTis ganmavlobaSi, sanam LC 

analizis mixedviT sawyisi naerTi mTlianad ar Seva reaqciaSi. 

reaqciis dasrulebis Semdeg, reaqtoris SigTavss aciveben 45ºC-mde. 

Semdeg reaqtorSi aTavseben florizils (1000 g) da sareaqcio narevs 
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ureven 50ºC-ze 2 saaTis ganmavlobaSi, sanam LC analizis mixedviT 
Sualeduri naerTi mTlianad ar Seva reaqciaSi. reaqciis dasrulebis 
Semdeg, reaqtoris SigTavss aciveben oTaxis temperaturamde da 
filtraven celitis baliSze. filtrze darCenil masas recxaven eTil 
acetatiT (4000 ml) da filtrats akoncentrireben rotorul 
amaorTqlebelze zeTis miRebamde. Semdeg zeTs meTanolSi (9000 ml) 
amateben natriumis meToqsids (327 g). (egzoTermuli reaqcia, ΔT ~10ºC). 

Semdeg, reaqtoris SigTavss acxeleben 50ºC-mde 1 saaTis ganmavlobaSi, 

sanam LC analizis mixedviT Sualeduri naerTi mTlianad ar Seva 
reaqciaSi. reaqtorSi amateben 2,2-dimeTiloqsirans (236 g), 
(egzoTermuli reaqcia, ΔT ~10ºC) da agrZeleben sareaqcio narevis 
gacxelebas 50ºC-ze 1 saaTis ganmavlobaSi, sanam LC analizis mixedviT 
Sualeduri naerTi mTlianad ar Seva reaqciaSi. sareaqcio narevs 

amateben wyals (500 ml) da liTiumis hidroqsidis monohidrats (91 g) 
da acxeleben 60ºC-mde 12 saaTis ganmavlobaSi, sanam LC analizis 
mixedviT Sualeduri naerTi mTlianad ar Seva reaqciaSi. reaqciis 
dasrulebis Semdeg, reaqtoris SigTavss aciveben oTaxis 
temperaturamde, akoncentrireben rotorul amaorTqlebelze, miRebul 
zeTs azaveben wyliT (18 l), aeqstrahireben diqlormeTaniT (2 x 4 l), 
wylian fraqcias recxaven heptaniT (2 x 4 l), fraqcias amJaveben 
koncentrirebuli HCl-is damatebiT (sareaqcio temperaturis ara umetes 

35ºC SenarCunebiT) da aeqstrahireben diqlormeTaniT (2 x 16 l). TiToeul 
organul fraqcias recxaven wyliT (1 x 8 l), akoncentrireben mSral 
naSTamde da iReben 4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilTio)-2-meTilbenzomJavas 
(472 g, 90% gamosavlianoba) yviTeli feris naleqis saxiT. 
safexuri 3. 4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil)-2-meTilbenzomJavas 
sinTezi - 2000 ml-ian reaqtorSi, romelic aRWurvilia meqanikuri 
sareveliT, Sida temperaturis mzomi zondiT da azotis gamtari 
miliT, aTavseben 4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilTio)-2-meTilbenzomJavas 
(52 g), meTanols (370 ml), wyals (370 ml) da oqsons (146 g). (mcired 
egzoTermuli, ΔT ~15ºC) da ureven oTaxis temperaturaze 18 saaTis 
ganmavlobaSi, sanam LC analizis mixedviT sawyisi naerTi srulad ar 
aris Sesuli reaqciaSi. sareaqcio narevs meTanols acileben rotorul 
amaorTqlebelze da naSTs xsnian natriumis bikarbonatis 5%-ian 
xsnarSi (3 l), amateben eTil acetats (2 l) da  amJaveben pH 1-mde 
koncentrirebuli HCl-is damatebiT. organul fenas akoncentrireben 
rotorul amaorTqlebelze mSral naSTamde da iReben 4-(2-hidroqsi-2-
meTilpropilsulfonil)-2-meTilbenzomJavas (52 g, 88 % gamosavlianoba, 
96.47 area % LC-iT) TeTri feris naleqis saxiT. 
magaliTi 2 6-(2-morfolinoeTilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)piridin-3-karboqsamidi 
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proceduras F axorcieleben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-qlor-3-
karboqsamidis (50 mg) da 2-morfolinoeTilaminis xsnaris butanolSi 
(0.5 ml) gamoyenebiT. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 6-(2-morfolinoeTilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)piridin-3-karboqsamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 

438.3 (M)
+
. 

magaliTi 3 N,N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-bis[6-
(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3]-karboqsamidi 

 
proceduras B axorcieleben 2-piridilTuTiis bromidis (4 ml, 2.0 

mmoli, 0.5 M xsnari THF-Si) da 3-brom-4-qlor-nitrobenzolis (236 mg, 1.0 
mmoli) gamoyenebiT. produqts asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (10% eTil acetati/heqsani) da iReben 2-(2-qlor-5-
nitrofenil)piridins Ria yviTeli feris naleqis saxiT. 

proceduras C axorcieleben 2-(2-qlor-5-nitrofenil)piridinis (122 
mg, 0.52 mmoli) gamoyenebiT da iReben 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilins 
Ria yviTeli feris naleqis saxiT, romelsac Semdeg safexurze iyeneben 
damatebiTi gasufTavebis gareSe. 

proceduras D axorcieleben sawyisad 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (40 mg, 0.2 mmoli) gamoyenebiT. nedl produqts asufTaveben 
silikagelze qromatografiiT (15-60% eTil acetati/heqsani) da iReben 

N,N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-bis[6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-
3]-karboqsamids zeTovani naSTis saxiT: Tfq Rf = 0.42 (35% eTil 
acetati/heqsani); 

1
H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 8.72 (m, 1H), 7.84 (d, 2H), 7.77 (dd, 1H), 

7.68 (m, 1H), 7.57 (d, 1H), 7.51 (m, 3H), 7.33 (m, 1H), 7.12 (dd, 1H), 2.78 (s, 6H); MS (Q1) 

579 (M)
+
.  

magaliTi 4  N-(4-qlor-3-(piridin-3-il)fenil)-3,5-dimeToqsibenzamidi 
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proceduraSi D aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (40 mg, 0.2 mmoli) urTierTqmedebas 3,5-dimeToqsibenzoil 
qloridTan (43 mg, 0.216 mmoli) 23ºC-ze 2 saaTis ganmavlobaSi. nedl 
naSTs asufTaveben kristalizaciiT (CH2Cl2/heqsani) da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-3-il)fenil)-3,5-dimeToqsibenzamids moTeTro feris naleqis 
saxiT: Tfq Rf = 0.30 (15% eTil acetati/heqsani); 

1
H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 8.72 

(m, 1H), 7.91 (m, 1H), 7.88 (dd, 1H), 7.78 (m, 2H), 7.74 (dd, 1H), 748 (d, 1H), 7.35 (m, 1H), 

6.96 ( d, 2H), 6.62 (t, 1H), 3.82 (s, 6H); MS (Q1) 369 (M)
+
. 

magaliTi 5 5-acetil-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)Tiofen-2-
karboqsamidi 

 
proceduraSi E aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-

iodanilinis (2.5 g, 9.88 mmoli) urTierTqmedebas 5-acetilTiofen-2-
karbonmJavasTan (1.85 g, 10.8 mmoli) 23ºC-ze, 2 saaTis ganmavlobaSi. nedl 
produqts asufTaveben qromatografiiT silikagelze (20-100% eTil 
acetati/ heqsani) da iReben 5-acetil-N-(4-qlor-3-iodfenil)Tiofen-2-
karboqsamids yviTeli feris naleqis saxiT. 

proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben 5-acetil-N-(4-
qlor-3-iodfenil)Tiofen-2-karboqsamidis (202 mg, 0.5 mmoli) 
urTierTqmedebas 2-piridilTuTiabromidTan (2.5 ml, 1.25 mmoli, 0.5M 

xsnari THF-Si). miRebul produqts asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (10-100% eTil acetati/heqsani) da iReben 5-acetil-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil) Tiofen-2-karboqsamids yviTeli feris 

naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.19 (50% eTil acetati/heqsani); 
1
H bmr (CDCl3, 400  

mhc) δ 8.96 ( bs, 1H), 8.67 ( d, 1H), 7.79 (dt, 1H), 7.68 (m, 3H), 7.61 (d, 1H), 7.58 (d, 1H), 

7.37 (d, 1H), 7.32 (m, 1H), 2.58 (s, 3H); MS (Q1) 357.0 (M)
+
.  

magaliTi 6 N-(4-qlor-3-(3-meTilpiridin-2-il)fenil)-6-
(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidi 
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proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-
iodfenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidis (142 mg, 0.32 
mmoli) urTierTqmedebas 6-meTil-2-piridilTuTiis bromidTan (1.75 ml, 
0.5M xsnari THF-Si). produqts asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (5-100% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(3-
meTilpiridin-2-il)fenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsa-
mids TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.23 (30% eTil 
acetati/heqsani); 

1
H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 8.81 (bs, 1H), 7.95 ( dd, 1H), 7.67 (m, 

3H), 7.53 (t, 2H), 7.38 (d, 1H), 7.07 (d, 1H), 2.71 (s, 3H), 2.43 (s, 3H); MS (Q1) 406.1 (M)
+
. 

magaliTi 7 N-(4-qlor-3-(5-meTilpiridin-2-il)fenil)-6-
(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidi 

 
proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-
iodfenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidis (150 mg, 0.34 
mmoli) urTierTqmedebas 4-meTil-2-piridilTuTiis bromidTan (1.7 ml 

0.5M xsnari THF-Si). produqts asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (5-75% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(5-
meTilpiridin-2-il)fenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsa-
mids TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.23 (35% eTil 
acetati/heqsani); 

1
H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 10.62 (bs, 1H), 8.12 (dd, 1H), 7.89 (d, 

1H), 7.58 (d, 1H), 7.47 (m, 3H), 7.18 (d, 1H), 6.89 (d, 1H), 2.62 (s, 3H), 2.38 (s, 3H); MS 

(Q1) 406.3 (M)
+
. 

magaliTi 8 5-acetil-N-(4-qlor-3-(5-meTilpiridin-2-
il)fenil)Tiofen-2-karboqsamidi  

 
proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben 5-acetil-N-(4-qlor-3-
iodfenil)Tiofen-2-karboqsamidis (203 mg, 0.5 mmoli) urTierTqmedebas 4-
meTil-2-piridilTuTiis bromidTan (2.5 ml, 1.25 mmoli, 0.5 M xsnari THF-

Si). produqts asufTaveben qromatografiiT silikagelze (30-100% eTil 
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acetati/heqsani) da iReben 5-acetil-N-(4-qlor-3-(5-meTilpiridin-2-
il)fenil)Tiofen-2-karboqsamids yviTeli feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 

0.25 (50% eTil acetati/heqsani); 
1
H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 9.52 (bs, 1H), 8.51 (d, 

1H), 7.60 (m, 4H), 7.39 (s, 1H), 7.29 (d, 1H), 7.14 (d, 1H), 2.55 (s, 3H), 2.42 (s, 3H); MS 

(Q1) 371 (M)
+
. 

magaliTi 9 N-(4-qlor-3-(4-meTilpiridin-2-il)fenil)-6-
(trifTormeTil)-2- meTilpiridin-3-karboqsamidi 

 
proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-
iodfenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidis (440 mg, 1.0 
mmoli) urTierTqmedebas 4-meTil-2-piridilTuTiis bromidTan (5 ml 
0.5M xsnari THF-Si). nedl naSTs asufTaveben silikagelze 
qromatografiiT (5-100% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(4-
meTilpiridin-2-il)fenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsa-
mids TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.43 (35% eTil 
acetati/heqsani); 

1
H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 10.39 (bs, 1H), 8.11 (dd, 1H), 7.87 (s, 

1H), 7.61 (d, 1H), 7.59 (d, 1H), 7.49 (m, 3H), 2.66 (s, 3H), 2.21 (s, 3H); MS (Q1) 406.1 (M)
+
. 

magaliTi 10 N-(4-qlor-3-(6-meTilpiridin-2-il)fenil)-3,5-
dimeTilizoqsazol-4-karboqsamidi  

 
proceduraSi E aRwerilis mixedviT, 23ºC-ze Ramis ganmavlobaSi 

axorcieleben 4-qlor-3-iodanilinis (1.01 g, 4 mmoli) urTierTqmedebas 
3,5-dimeTil-4-izoqsazolkarbonmJavasTan (0.565 g, 4 mmoli), EDC-Tan (1.32 
g, 6.8 mmoli), TEA-Tan (0.5 ml) da DMAP-Tan (50 mg, 0.4 mmoli). nedl 
produqts asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-15% eTil 
acetati/CH2Cl2) da iReben 3,5-dimeTil-N-(4-qlor-3-iodfenil)izoqsazol-
4-karboqsamids TeTri feris naleqis saxiT. 

proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3,5-dimeTil-N-

(4-qlor-3-iodfenil)izoqsazol-4-karboqsamidis (190 mg, 0.5 mmoli) 
urTierTqmedebas 3-meTil-2-piridilTuTiis bromidTan (2.5 ml 0.5 M 

xsnari THF-Si). nedl produqts asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (5-100% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(6-
meTilpiridin-2-il)fenil)-3,5-dimeTilizoqsazol-4-karboqsamids TeTri 
feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.43 (50% eTil acetati/heqsani); 

1
H bmr 

(CDCl3, 400  mhc) δ 8.52 (bs, 1H), 7.68 (m, 2H), 7.48 (m, 3H), 2.70 (s, 3H), 2.49 (s, 3H), 

2.21 (s, 3H); MS (Q1) 342.3 (M)+. 
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magaliTi 11 N-(4-qlor-3-(piridin-2-ilamino)fenil)-6-
(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidi 

 
N-(4-qlor-3-iodfenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidis 
(220 mg, 0.5 mmoli), 2-aminopiridinis (40 mg, 0.42 mmoli), kaliumis t-

butoqsidis (66 mg, 0.59 mmoli), Pd2(dba)3-is (20 mg, 0.21 mmoli), dppf-is (24 
mg, 0.042 mmoli) xsnars toluolSi (2.1 ml) acxeleben 100ºC-ze 1.5 dRis 
ganmavlobaSi. xsnars aciveben 23ºC-mde, azaveben eTeriT, filtraven 
celitze, recxaven eTil acetatiT da akoncentrireben. naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-ilamino)fenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamids TeT-
ri feris naleqis saxiT: 1H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 11.53 (s, 1H), 9.68 (s, 1H), 8.05 

(m, 2H), 7.85 (m, 2H), 7.55 (d, 1H), 7.26 (d, 1H), 7.13 (dd, 1H), 6.91 (t, 1H), 6.88 (d, 1H), 

2.75 (s, 3H); MS (Q1) 407.0 (M)+.  

magaliTi 12 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-meTilpiperazin-1-
il)piridin-3-karboqsamidi 

 
proceduras F axorcieleben sawyisad N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da N-meTilpiperazinis xsnaris butanolSi 
(0.5 ml) gamoyenebiT. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-meTilpiperazin-1-
il)piridin-3-karboqsamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 408.4 (M)+. 

magaliTi 13 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(izobutilamino) 
piridin-3-karboqsamidi 

 
proceduras F axorcieleben sawyisad N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 2-meTilpropilaminis xsnaris 
butanolSi (0.5 ml) gamoyenebiT. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
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(izobutilamino)piridin-3-karboqsamids TeTri feris naleqis saxiT. MS 

(Q1) 381.1 (M)
+
. 

magaliTi 14 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-morfolinopiridin-
3-karboqsamidi  

 
proceduras F axorcieleben sawyisad N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da morfolinis butanolSi (0.5 ml) 
gamoyenebiT. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-morfolinopiridin-3-
karboqsamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 401.3 (M)

+
. 

magaliTi 15 6-(benzilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 
piridin-3-karboqsamidi 

 
proceduras F axorcieleben sawyisad N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da benzilaminis gamoyenebiT butanolSi 
(0.5 ml). nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 6-(benzilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-karbo-
qsamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 415.1 (M)

+
. 

magaliTi 16 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(fenilamino)piridin-
3-karboqsamidi 

 
proceduras F axorcieleben sawyisad N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da analinis gamoyenebiT butanolSi (0.5 
ml). nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(fenilamino)piridin-3-karboqsamids 
TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 401.0 (M)

+
. 
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magaliTi 17 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(trifTormeTil)-2-
meTilpiridin-3-karboqsamidi 

 
proceduras C axorcieleben sawyisad l-qlor-2-iod-4-nitroben-

zolis (283 mg, 1 mmoli) gamoyenebiT da iReben 4-qlor-3-iodanilins, 
romelsac Semdeg safexurze iyeneben damatebiTi gasufTavebis gareSe. 

proceduras D axorcieleben sawyisad 4-qlor-3-iodanilinis (225 
mg, 0.889 mmoli) da 6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karbonil 
qloridis (237 mg, 0/93 mmoli, 1.05 ekv.) gamoyenebiT 0ºC-ze 30 wuTis 
ganmavlobaSi. nedl naSTs asufTaveben qromatografiiT silikagelze 

(2-50% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-iodfenil)-6-
(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamids TeTri feris naleqis 
saxiT. 

proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-
iodfenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamidis (88 mg, 0.2 
mmoli) urTierTqmedebas 2-piridilTuTiis bromidTan (1 ml, 0.5 mmoli, 
0.5M xsnari THF-Si). produqts asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (10-80% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamids 
yviTeli feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.28 (35% eTil acetati/heqsani); 

1
H 

bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 8.88 (bs, 1H), 8.41 (d, 1H), 7.96 (dd, 1H), 7.74 (m, 4H), 7.52 (d, 

1H), 7.22 (m, 1H), 2.75 (s, 3H); MS (Q1) 392 (M)
+
. 

alternatiul sinTezs axorcieleben Semdegnairad. 3 litrian 3-
yela kolbaSi, romelic aRWurvilia meqanikuri sareveliT, moTavsebul 
75g (435 mmoli) 2-qlor-5-nitroanilinis xsnars wyalSi (600 ml) da 
koncentrirebul gogirdmJavaSi (60 ml) aciveben 0ºC-mde da nela 
amateben natriumis nitritis (34.2 g, 496 mmoli) xsnars wyalSi (130 ml). 
narevs ureven ½ saaTis ganmavlobaSi da Semdeg wveTobiT ½ saaTis 
ganmavlobaSi amateben kaliumis iodidis (130 g, 783 mmoli) xsnars 
wyalSi (520 ml), ara umetes 15°C temperaturaze. xsnars ureven 2 saaTis 
ganmavlobaSi, Semdeg aeqstrahireben EtOAc-iT (3 x 500 ml). gaerTianebul 
organul eqstraqtebs recxaven Na2S2O3-is najeri xsnariT (2x 500 ml), 
aSroben (Na2SO4) da akoncentrireben. nedl iodids xsnian cxel iPrOH-Si 
(500 ml) da amateben heqsans (200 ml). sareaqcio narevs morevis 
pirobebSi aciveben, produqts agroveben vakuum-filtraciiT, Semdeg 
ureven 0ºC-ze 2 saaTis ganmavlobaSi da iReben 90 g (318 mmoli, 73%) 2-
qlor-5-nitro-iodbenzols Ria moyavisfro-narinjisferi kristaluri 

naleqis saxiT. 

RumelSi gamSral kolbaSi 2-qlor-5-nitro-iodbenzols (5g, 17.6 
mmoli) xsnian 5 ml DMA-Si da amateben 2-piridilTuTiabromidis 0.5M 

xsnars (53 ml, 26.5 mmoli, 0.5  M xsnari THF-Si). axorcieleben xsnaris 
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degazacias N2-is ½ saaTis ganmavlobaSi xsnarSi gatarebiT, amateben PPh3-

s (0.185 g, 0.7 mmoli) da Pd(PPh3)4-s (0.825 g, 0.7 mmoli), recxaven 
ramdenile ml THF-iT, axorcieleben xsnaris degazacias damatebiTi 10 
wuTis ganmavlobaSi da Semdeg sareaqcio narevs acxeleben 60ºC-mde N2-

is atmosferoSi. Tfq analizis mixedviT, reaqcia dasrulebulia 8 
saaTis ganmavlobaSi, sareaqcio narevs aciveben oTaxis temperaturamde 
da asxaven EtOAc/2.5N NaOH-is 1 : 1 narevSi (500 ml). miRebul xsnars 
ureven 10 wuTis ganmavlobaSi, warmoqmnili naleqis mosacileblad 
atareben celitis filtrze da Semdeg aeqstrahireben. organul fenas 
recxaven marilwyliT da akoncentrireben yavisferi naleqis miRebamde. 
gaerTianebul wylian fenebs xelaxla aeqstrahireben Et2O-iT (1 x 200 ml), 
eqstraqtSi asuspendireben nedl produqts, romelic miRebulia 1N HCl-

iT (1 x 200 ml, 3 x 100 ml) eqstraqciiT. gaerTianebul wylian eqstraqtebs 
aciveben 0ºC-mde, azaveben EtOAc-iT (250 ml), da atutianeben 10N NaOH-is 
(100 ml) damatebiT. miRebul xsnars acalkeveben, wylian fenas 
aeqstrahireben EtOAc-iT da gaerTianebul organul fenebs aSroben 

Na2SO4-ze da amateben naxSirs da ureven. xsnars filtraven celitze, 
akoncentrireben da iReben sufTa 4-qlor-3-(piridin-2-il)nitrobenzols 
(2.47g, 10.5 mmoli, 60% gamosavlianoba), romelsac Semdeg safexurze 
iyeneben damatebiTi gasufTavebis gareSe. 

4-qlor-3-(piridin-2-il)nitrobenzols (1.47 g, 6.26 mmoli) 
asuspendireben EtOH-Si (35 ml), amateben SnCl2-s (3.87 g; 20.4 mmoli) da 
koncentrirebul HCl-s (5 ml) da kedlebs recxaven 5 ml EtOH-iT. xsnars 
aTavseben 40ºC-ian zeTis abazanaze da acxeleben 60ºC-mde. xsnars ureven 

60ºC-ze 1½ saaTis ganmavlobaSi, aciveben oTaxis temperaturamde da 
azaveben 1N HCl-iT (100 ml). miRebul xsnars asxaven Et2O/lN HCl-is xsnarSi 
(100 ml : 150 ml) da aeqstrahireben. wylian fenas azaveben EtOAc-iT (250 
ml), aciveben 0ºC-mde  da atutianeben 10 N NaOH-is (50 ml) damatebiT. 
miRebul xsnars aeqstrahireben (EtOAc, 2x), gaerTianebul organul 
fenebs recxaven marilwyliT da aSroben Na2SO4-ze da amuSaveben 
naxSiriT. sareaqcio narevis vakuum-filtraciiT celitze miRebul 
gamWvirvale ufero xsnars akoncentrireben da iReben 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilins (1.21 g, 5.93 mmoli, 94% gamosavlianoba) 
naRebisferi kristaluri naleqis saxiT, romelsac Semdeg safexurze 
iyeneben damatebiTi gasufTavebis gareSe.  

4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis (1.21 g, 5.93 mmoli) xsnars THF-Si 
(15 ml) 0ºC-ze wveTobiT amateben 6-(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-
karbonil qloridis (1.68 g, 7.51 mmoli) xsnars 3 ml THF-Si. xsnars 
ureven 10 wuTis ganmavlobaSi, asxaven EtOAc-Si da recxaven NaHCO3-is 
najeri wyalxsnariT (2x) da marilwyliT. organul fenas aSroben 

(Na2SO4) da akoncentrireben. nedl produqts asuspendireben iPrOAc/Et2O-

is narevSi (10 ml, 1 : 1), ureven 0ºC-ze ½  saaTis ganmavlobaSi, agroveben 
vakuum-filtraciiT da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
(trifTormeTil)-2-meTilpiridin-3-karboqsamids (2.04 g, 5.21 mmoli, 88% 
gamosavlianoba) TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.28 (35% EtO 
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Ac/Hex); 
1
H bmr (CDCl3, 400  mhc) δ 8.88 (bs, 1H), 8.41 (d, 1H), 7.96 (dd, 1H), 7.74 (m, 

4H), 7.52 (d, 1H), 7.22 (m, 1H), 2.75 (s, 3H); MS (Q1) 392 (M)+. 

magaliTi 18 6-(2-hidroqsieTilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)piridin-3-karboqsamidi 

 
proceduras F axorcieleben sawyisad N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da eTanolaminis gamoyenebiT butanolSi 
(0.5 ml). nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 6-(2-hidroqsieTilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il) fenil)piridin-
3-karboqsamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 369.0 (M)

+
. 

magaliTi 19 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(trifTormeTilsulfonil)benzamidi 

 
4-(trifTormeTilTio)benzomJavas (200 mg, 0.9 mmoli) xsnian wylis 

(2 ml) da ZmarmJavas (4 ml) narevSi da oTaxis temperaturaze amateben 
kaliumis permanganats (711 mg, 4.5 mmoli). sareaqcio narevs ureven 16 
saaTis ganmavlobaSi, azaveben eTil acetatiT da recxaven wyliT. 
organul fenas aSroben (MgSO4), akoncentrireben da iReben 4-
(trifTormeTilsulfon)benzomJavas.  

zogadi proceduras D axorcieleben sawyisad 4-(trifTorme-
Tilsulfon)benzomJavas da 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis gamoye-
nebiT. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(trifTormeTilsulfonil) 
benzamids. MS (Q1) 440.95 (M)

+
. 

magaliTi 20 (a) N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(eTilsulfonil) 
benzamidi 
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N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(eTilTio)benzamids iReben 
zogad  proceduraSi G aRwerilis mixedviT, sawyisad 4-
(eTilTio)benzomJavas da 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis gamoyenebiT. 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(eTilTio)benzamidis (40 mg, 0.11 
mmoli) xsnars MeOH-Si (3 ml) aciveben 0°C-mde, amuSaveben oqsoniT (133 
mg, 0.22 mmoli) da yinulian abazanas acileben. 1 saaTis ganmavlobaSi 
morevis Semdeg, sareaqcio narevs akoncentrireben da naSTs xsnian 
eTil acetatSi. organul xsnars recxaven wyliT, aSroben (MgSO4) da 
akoncentrireben. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(eTilsulfonil) 
benzamids. MS (Q1) 401.0 (M)

+
. 

(b) N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsul-
fonil)-2-meTilbenzamidi 

 
2-qlor-5-nitroiodbenzoli: reaqtors avseben azotiT da azotis 
atmosferos inarCuneben mTeli sinTezis ganmavlobaSi. reaqtorSi 
amateben USP-iT gasufTavebul wyals (400.0 l), ureven, amateben 2-qlor-
5-nitroanilins (50.0 kg) da Semdeg sareaqcio narevs aciveben 0 - 5ºC-mde. 

reaqtorSi morevis pirobebSi amateben koncentrirebul gogirdmJavas 
(40.0 l), temperaturas inarCuneben ≤10ºC-ze  (damatebis dro ~3-4 sT) da 
sareaqcio narevs ureven 0 - 5ºC-ze sul mcire, 15 wuTis ganmavlobaSi.  
gamyof ZabrSi amzadeben natriumis nitritis (25.0 kg) da USP-iT 
gasufTavebuli wylis (100.0 l) xsnars. sareaqcio narevs morevis 
pirobebSi nela amateben natriumis nitritis xsnars, reaqtorSi 
temperaturas inarCuneben ≤ 5ºC-ze  (egzoTermuli reaqcia airis 
gamoyofiT, damatebis dro ~2 sT) da Semdeg sareaqcio narevs ureven ≤ 

5ºC-ze sul mcire, 1 saaTis ganmavlobaSi.  gamyof ZabrSi amzadeben 
kaliumis iodidis (60.0 kg) da USP-iT gasufTavebuli wylis (240.0 l) 
xsnars da nela, morevis pirobebSi amateben reaqtorSi, temperaturis 

≤5ºC-ze SenarCunebis pirobebSi  (egzoTermuli reaqcia airis gamoyofiT, 
damatebis dro ~7 sT). sareaqcio narevs TandaTanobiT aTboben oTaxis 
temperaturamde (~20ºC), Semdeg ureven sul mcire, 18 saaTis 
ganmavlobaSi 15 - 25ºC-ze, iReben nimuSs da amowmeben mgTq analiziT 
(nimuSs xsnian acetonitrilSi), Tu nimuSSi 2-qlor-5-nitroanilinis 

raodenoba aris ≤ 5%, maSin gadadian Semdeg safexurze, Tu sawyisi 
naerTis raodenoba aris ≥ 5%, maSin reaqcias agrZeleben da mis 
mimdinareobas amowmeben yovel saaTSi, reaqciis dasrulebamde. gamyof 
ZabrSi amzadeben natriumis Tiosulfatis (30.0 kg) da USP-iT 
gasufTavebuli wylis (600.0 l) xsnars, natriumis Tiosulfatis xsnaris 

~1/2 raodenobas nela, morevis pirobebSi amateben reaqtorSi, 
temperaturis 20 - 30ºC-ze SenarCunebis pirobebSi da Semdeg sareaqcio 
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narevs ureven 20 - 30ºC-ze sul mcire, 20 wuTis ganmavlobaSi. reaqtorSi 
amateben cikloheqsans (300.0 l), sareaqcio narevs acxeleben 55 - 60ºC-mde  
da ureven sul mcire, 20 wuTis ganmavlobaSi 55 - 60ºC-ze. morevas 
wyveten fenebis gasayofad sul mcire, 10 wuTis ganmavlobaSi, Semdeg 
fenebs acalkeveben (organul fenas inaxaven) da wylian fenas abruneben 
reaqtorSi. reaqtorSi amateben cikloheqsans (200.0 l), sareaqcio narevs 
ureven 55 - 60ºC-ze sul mcire, 20 wuTis ganmavlobaSi, Semdeg morevas 
wyveten fenebis gayofis mizniT sul mcire, 10 wuTis ganmavlobaSi, 
fenebs yofen (amowmeben wyliani fenis gamosavlianobas) da or 
gaerTianebul organul fenas wina safexuridan abruneben reaqtorSi. 
natriumis Tiosulfatis xsnaris darCenil ~1/2 raodenobas morevis 
pirobebSi amateben  reaqtorSi, temperaturis 55 - 60ºC-ze SenarCunebis 
pirobebSi da ureven sul mcire, 20 wuTis ganmavlobaSi 55 - 60ºC-ze. 

morevas wyveten fenebis dayofamde sul mcire, 10 wuTis ganmavlobaSi 
da wylian fenas acileben reaqtoridan. reaqtorSi amateben USP-iT 
gasufTavebul wyals (300.0 l), ureven sul mcire, 20 wuTis 
ganmavlobaSi 55 – 60ºC-ze, Semdeg moevas wyveten da ayovneben fenebis 
dayofamde sul mcire, 10 wuTis ganmavlobaSi da wylian fenas 
acileben. sareaqcio narevs acxeleben ~45ºC-ze da gamxsnelis ~65% 

moculobas acileben vakuumSi gamoxdiT. Semdeg sareaqcio narevs 
aciveben 0 - 5ºC-mde, ureven sul mcire, 5 saaTis ganmavlobaSi, Semdeg 
warmoqmnil naleqs filtraven da produqts recxaven civi 
cikloheqsaniT (100.0 l). produqts agroveben, aSroben cxeli haeriT 
saSrobSi 45 +/- 5ºC-ze  LOD < 1.0% miRebamde da iReben 50.0 kg (61 % 
gamosavlianoba) 2-qlor-5-nitroiodbenzols yviTeli feris naleqis 
saxiT. 

nedli 2-(2-piridil)-4-nitroqlorbenzoli: reaqtors avseben azotiT da 
azotis atmosferos inarCuneben mTeli sinTezis ganmavlobaSi. 

reaqtorSi amateben toluols (375.0 l), iwyeben morevas da amateben 
TuTiis qlorids (19.56 kg). atmosferul wnevaze gamoxdis gamoyenebiT, 
sareaqcio narevis sawyis moculobas amcireben ~50%-mde da Semdeg 
naSTs aciveben ≤ 30ºC-mde. sareaqcio narevs nela amateben THF-s (100.0 l) 
(egzoTermuli damateba). 
griniaris reagentis miReba reaqtorSi 2: reaqtors avseben azotiT da 
azotis atmosferos inarCuneben mTeli sinTezis ganmavlobaSi. iwyeben 
sareaqcio narevis morevas da amateben THF-s (50.0 l). izopropil 
magniumis qlorids (89.0 kg, regulirebuli titraciiT) fqvaven 
barabanSi da Semdeg nela amateben sareaqcio narevSi, temperaturis ≤ 

30ºC-ze SenarCunebis pirobebSi (egzoTermuli, damatebis dro 30-40 
wuTi). reaqtorSi nela amateben 2-brompiridins (22.3 kg), temperaturis 

≤30ºC-ze SenarCunebis pirobebSi (egzoTermuli, damatebis dro 50-60 
wuTi). Semdeg reaqtoris SigTavss acxeleben 50 +/- 5ºC-mde da am 
temperaturaze ayovneben sul mcire, 1 saaTis ganmavlobaSi. reaqtorSi 
(wina  safexuridan) nela amateben griniaris xsnars (me-2 reaqtoridan), 
temperaturis ≤ 55ºC-ze SenarCunebis pirobebSi (egzoTermuli damateba, 
romelic iwvevs aqafebas, damatebis dro ~20 wuTi). Semdeg reaqtoris 
SigTavss ureven 50 +/- 5ºC-ze sul mcire, 1 saaTis ganmavlobaSi, 
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miTiTebuli temperaturis SenarCunebis pirobebSi. reaqtorSi amateben 
diqlorbistrifenilfosfin paladiums (2.0 kg) da ureven ~15 wuTis 
ganmavlobaSi. reaqtorSi amateben trifenilfosfins (2.75 kg) da ureven 

~15 wuTis ganmavlobaSi. reaqtorSi nela, morevis pirobebSi amateben 2-
qlor-5-nitroiodbenzols (25.0 kg) (damatebis dro 15 wuTi). reaqtoris 
SigTavss acxeleben 60 +/- 5ºC-ze da ureven sul mcire, 14 saaTis 
ganmavlobaSi 60 +/- 5ºC-ze, Semdeg sareaqcio masidan iReben nimuSs mgTq 

analizisTvis. Tu sawyisi naerTis raodenoba aris ≥ 4%, maSin 
agrZeleben gacxelebas da sinjebs iReben yovel saaTSi, sanam sawyisi 
naerTis raodenoba ar iqneba 4% naklebi. sareaqcio narevs aciveben 

~55ºC-mde, Semdeg reaqtoris SigTavss aduReben ukumacivriT vakuumSi 
da gamxsnelis 75 - 90 l-s acileben. reaqtorSi morevis pirobebSi 
amateben toluols (120.0 l). gamyof ZabrSi, amoniumis qlorids (25.0 kg) 
xsnian USP-iT gasufTavebul wyalSi (250.0 l), xsnars nela amateben 
reaqtorSi da ureven sul mcire, 30 wuTis ganmavlobaSi. narevs 
filtraven Nutsche-is filtrze (damzadebuli celitis (6.25 kg) da USP-

iT gasufTavebuli wylis (12.5 l) narevidan), filtrze darCenil masas 
recxaven toluoliT (75.0 l), filtrati gadaaqvT sufTa reaqtorSi da 
recxaven. fenebs ayovneben dayofamde sul mcire, 10 wuTis 
ganmavlobaSi, Semdeg acalkeveben (organuli fena Seicavs produqts) da 
wylian fenas abruneben reaqtorSi. reaqtorSi amateben toluols (75.0 
l), ureven sul mcire, 15 wuTis ganmavlobaSi da Semdeg fenebs 
ayovneben dayofamde sul mcire, 10 wuTis ganmavlobaSi (organuli fena 
Seicavs produqts). wina safexurebze miRebul organul fenebs 
aTavseben sufTa reaqtorSi, amateben USP-iT gasufTavebul wyals (125.0 
l), ureven sul mcire, 15 wuTis ganmavlobaSi, Semdeg fenebs ayovneben  
dayofamde sul mcire, 10 wuTis ganmavlobaSi, Semdeg wylian fenas 
aSroben da ayovneben gamosavlianobis SemowmebisaTvis. 

gamyof ZabrSi, 3N marilmJavas xsnars iReben koncentrirebuli 
marilmJavas (127.5 l) da USP-iT gasufTavebuli wylis (272.5 l) SereviT.  

3N marilmJavas (133.3 l) daaxloebiT 1/3 raodenobas aTavseben 
reaqtorSi da ureven sul mcire, 30 wuTis ganmavlobaSi. fenebs 
ayovneben dayofisTvis sul mcire, 15 wuTis ganmavlobaSi da Semdeg 
wylian fenas aSroben da gadaaqvT gamyof ZabrSi (wyliani fena Seicavs 
produqts).  3N marilmJavas (133.3 l) daaxloebiT 1/3 raodenobas 
aTavseben reaqtorSi da ureven sul mcire, 30 wuTis ganmavlobaSi. 
fenebs ayovneben dayofisTvis sul mcire, 15 wuTis ganmavlobaSi da 
Semdeg wylian fenas aSroben da gadaaqvT gamyof ZabrSi (wyliani fena 
Seicavs produqts).  3N marilmJavas (133.3 l) daaxloebiT 1/3 raodenobas 
aTavseben reaqtorSi da ureven sul mcire, 30 wuTis ganmavlobaSi. 
fenebs ayovneben dayofisTvis sul mcire, 15 wuTis ganmavlobaSi da 
Semdeg wylian fenas aSroben da gadaaqvT gamyof ZabrSi (wyliani fena 
Seicavs produqts). wina safexurebze miRebuli wyliani fenebi gadaaqvT 
sufTa reaqtorSi, romelSic moTavsebulia aqtivirebuli naxSiri (1.0 
kg), da Semdeg acxeleben 50 +/- 5ºC-mde  da ureven sul mcire, 30 wuTis 
ganmavlobaSi. narevs filtraven Nutsche-is filtrze (momzadebuli 
celitis (5.0 kg) da USP-iT gasufTavebuli wylis (12.5 l) gamoyenebiT), 
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filtrze darCenil masas recxaven 3N marilmJaviT (40.0 l) da 
filtrati gadaaqvT sufTa reaqtorSi da recxaven. gaerTianebul 
wyalxsnarebs filtraven 1 mikronian filtrze sufTa reaqtorSi da 
aciveben ≤10ºC-mde. reaqtorSi nela amateben amoniumis hidroqsids (115.0 
l), xsnaris pH 8.5 - 9.0 miRebamde (damatebis dro 4.25 saaTi). sareaqcio 
temperatura miyavT 25-30ºC-mde da narevs ayovneben morevis pirobebSi 30 
wuTis ganmavlobaSi. Semdeg sareaqcio narevs acentrifugireben, 
produqts recxaven USP-iT gasufTavebuli wyliT (300.0 l), aSroben 

saSrobSi cxeli haeriT 50 - 60ºC-ze da iReben 15.0 kg (72%) nedl 2-(2-
piridil)-4-nitroqlorbenzols. 
2-(2-piridil)-4-nitroqlorbenzolis gasufTaveba - reaqtors avseben 
azotiT da azotis atmosferos inarCuneben mTeli sinTezis 
ganmavlobaSi. reaqtorSi aTavseben diqlormeTans (400.0 l) da iwyeben 
morevas. reaqtorSi amateben nedl 2-(2-piridil)-4-nitroqlorbenzols 
(40.0 kg), ureven 20 - 30ºC-ze sul mcire, 30 wuTis ganmavlobaSi da 
amowmeben naleqi srulad aris gaxsnili Tu ara. silikagels (20.0 kg) 
aTavseben reaqtorSi da ureven sul mcire, 2 saaTis ganmavlobaSi. 
narevs filtraven Nutsche-is filtrze (damzadebuli celitis (14.8 kg) 
da diqlormeTanis (14.8 l) gamoyenebiT), filtrze darCenil masas 
recxaven diqlormeTaniT (80.0 l) da filtrati gadaaqvT sufTa 
reaqtorSi da recxaven. reaqtoris SigTavss aduReben ukumacivriT 
vakuumSi, gamxsnelis 80 - 90% raodenobas acileben, naSTs aciveben 20 - 

30ºC-mde, Semdeg n-heqsans (240.0 l) aTavseben reaqtorSi da ureven sul 
mcire, 2 saaTis ganmavlobaSi 20 - 30ºC-ze. sareaqcio narevs filtraven, 
recxaven n-heqsaniT (80.0 l), produqts aSroben saSrobSi cxeli haeriT 
50 - 55ºC-ze da iReben 34.5 kg (86% gamoyofili) 2-(2-piridil)-4-
nitroqlorbenzols Calisferi naleqis saxiT.  

4-qlor-3-(piridin-2-il)anilini: 2-(2-piridil)-4-nitroqlorbenzols 
azotis atmosferoSi aTavseben Sesabamisi zomis reaqtorSi. sareaqcio 
narevs morevis pirobebSi amateben platinas naxSirze (5%, ~50% 

tenianobis) (0.10 (mas.)%) da tetrahidrofurans (9.68 (mas.)%). reaqtorSi 
azotis wneva miyavT 40 psi-mde, Semdeg wnevas amcireben. am proceduras 
imeoreben orjer. Semdeg reaqtorSi qmnian wyalbadis 50 psi wnevas 
reaqciis temperaturis 20-26ºC-ze SenarCunebis pirobebSi. wyalbadis 
StanTqmis Semciebis Semdeg (1-2 saaTi), wnevas inarCuneben 50 psi-ze da 
reaqtors acxeleben 50ºC-ze 2 - 3 saaTis ganmavlobaSi. reaqciis 
mimdinareobas amowmeben mgTq analiziT da dasrulebis Semdeg, 
sareaqcio narevs aciveben 30ºC-mde. Semdeg, reaqtors avseben azotiT 40 

psi wnevaze, Semdeg wnevas amcireben. am proceduras imeoreben orjer. 
gamyof ZabrSi  amateben celits (0.1 (mas.)%) da tetrahidrofurans (0.9 
(mas.)%). miRebuli suspenzia gadaaqvT reaqtorSi da ureven minimum 30 
wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs filtraven wnexian filtrze da 
0.2 mikronian filtrze, filtrze darCenil masas recxaven 
tetrahidrofuraniT (2.2 (mas.)%) da aerTianeben yvela organul xsnars. 
Tiolian silikagels (0.05 (mas.)%) aTavseben reaqtorSi da ureven sul 
mcire, 30 wuTis ganmavlobaSi. am narevs Semdeg filtraven wnexiani 
filtris saSualebiT azotis avsebul reaqtorSi. filtrze darCenil 
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masas recxaven tetrahidrofuraniT (2.2 (mas.)%) da narecxebs abruneben 
reaqtorSi. reaqtors morevis pirobebSi amateben heptans (6.8 (mas.)%) da 
sareaqcio narevs aduReben ukumacivriT vakuumSi. sareaqcio narevs 
vakuumSi gamoxdiT acileben gamxsnelis daaxloebiT 2/3 raodenobas. 
reaqtors aciveben 20-26ºC-mde da ureven 2-3 saaTis ganmavlobaSi. 
reaqtoris SigTavss acentrifugireben, recxaven heptaniT (1.0 (mas.)%), 
aSroben vakuumSi 20-25ºC-ze  da iReben 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilins 
(Cveulebriv ~80% gamosavlianobiT). 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsul-
fonil)-2-meTilbenzamidi - tetrahidrofurans (10.24 (mas.)%) azotis 
atmosferoSi aTavseben Sesabamisi zomis reaqtorSi. sareaqcio narevs 
morevis pirobebSi amateben 4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil)-2-
meTilbenzomJavas (1.265 (mas.)%) da 2-qlor-4,6-dimeToqsi-1,3,5-triazins 
(0.815 (mas.)%) da ureven srul gaxsnamde. reaqtorSi nela amateben 4-
meTilmorfolins (0.564 (mas.)%), temperaturis ≤30ºC-ze SenarCunebis 
pirobebSi. narevs ayovneben morevis pirobebSi oTaxis temperaturaze 
sul mcire, 30 wuTis ganmavlobaSi, Semdeg amowmeben Tfq analiziT. 4-(2-
hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil)-2-meTilbenzomJavas reaqciaSi 
srulad Sesulis Semdeg, sareaqcio narevs amateben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilins (1.0 (mas.)%). sareaqcio narevs acxeleben 50ºC-mde, ureven 
sul mcire, 6 saaTis ganmavlobaSi da reaqciis mimdinareobas amowmeben 
mgTq analiziT. mgTq analizis mixedviT reaqciis dasrulebis Semdeg, 
sareaqcio narevs amateben natriumis bikarbonatis xsnars (natriumis 
bikarbonati (0.506 (mas.)%) da USP-iT gasufTavebuli wyali (24.8 (mas.)%) 
ureven naleqis srul gaxsnamde). sareaqcio narevs aduReben 
ukumacivriT (~70ºC-ze) da reaqtoridan gamoxdiT acileben gamxsnels 
(5.7 (mas.)%). reaqtors aciveben ≤ 30ºC-mde  da ureven sul mcire, 20 saaTis 
ganmavlobaSi. reaqtoris SigTavss acentrifugireben, recxaven USP-iT 
gasufTavebuli wyliT (3.47 (mas.)%), aSroben vakuumSi 45ºC-ze da iReben 
nedl N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsul-
fonil)-2-meTilbenzamids (Cveulebriv   ~90% gamosavlianobiT). 

meTil izobutil ketons (20.0 (mas.)%) azotis atmosferoSi 
aTavseben Sesabamisi zomis reaqtorSi. reaqtors, morevis pirobebSi 
amateben nedl N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-meTilpro-
pilsulfonil)-2-meTilbenzamids (1.0 (mas.)%), acxeleben 60ºC-mde da 
ureven sul mcire, erTi saaTis ganmavlobaSi. xsnars filtraven, 
azotiT Sevsebul reaqtorSi da filtrze darCenil masas recxaven 
meTil izobutil ketoniT (2.56 (mas.)%). Semdeg, gafiltrul xsnars 
aduReben ukumacivriT (~115ºC) da gamoxdiT acileben gamxsnelis ~2/3 

raodenobas (~14.5 (mas.)%). reaqtors aciveben 100ºC-mde da ureven sul 
mcire, 15 wuTis ganmavlobaSi. Semdeg, reaqtors aciveben 80ºC-mde  da 
sarevelis siCqares ayeneben 2.0 m/s-ze. suspenzias iReben N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil)-2-meTilben-
zamidis formis A (0.001 (mas.)%) dedos da meTil izobutil ketonis 
(0.008 (mas.)%) damatebiT. es suspenzia gadaaqvT reaqtorSi da ureven 
80ºC-ze sul mcire, 2.5 saaTis ganmavlobaSi. reaqtors aTavseben 
abazanaze, romelSic temperaturas ayeneben 70ºC-ze da ureven sareaqcio 
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narevis 70ºC temperaturis miRebamde. abazanaSi temperaturas ayeneben 

50ºC-ze da ureven sareaqcio narevis 50ºC temperaturis miRebamde. 

abazanaSi temperaturas ayeneben 25ºC-ze da ureven sareaqcio narevs 15-

30ºC temperaturis miRebamde. am temperaturis miRwevis Semdeg, narevs 
ureven sul mcire, 12 saaTis ganmavlobaSi. gamyof ZabrSi, amzadeben 
meTil izobutil ketonis (3.0 (mas.)%) da heptanis (2.6 (mas.)%) xsnars. 
reaqtoris SigTavss acentrifugireben, recxaven meTil izobutil 
ketoni/heptanis nareviT (mTeli moculoba), aSroben vakuumSi 60ºC-ze  
stabiluri masis miRebamde da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil)-2-meTilbenzamids. 

naleqs fqvaven Fitzmill wisqvilSi 18 meSiani sididiT dabal siCqareze 
(Cveulebriv ~80% gamosavlianobiT). 

 magaliTi 21 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
((dimeTilamino)meTil)benzamidi 

 
zogadi  proceduris G gamoyenebiT, axorcieleben 4-(BOC-

aminomeTil)-2-qlor-benzomJavas da 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)-fenil)-4-(BOC-

aminomeTil)-benzamids. nedl sareaqcio narevs 1 saaTis ganmavlobaSi 
amuSaveben TFA-iT da wyliT, akoncentrireben mSral naSTamde da 
iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)-fenil)-4-(aminomeTil)-benza-
mids. 

2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(aminomeTil)benzamids 
(80 mg, 0.20 mmoli) xsnian DMF-Si (5 ml) da amateben AcOH-s (10 ul), 

paraformaldehids (43 mg, 0.47 mmoli) da natriumis triace-
toqsiborhidrids (125 mg, 0.59 mmoli). Semdeg, sareaqcio narevs ureven 
16 saaTis ganmavlobaSi, gamxsnels aorTqleben da naSTs xsnian eTil 
acetatSi. organul fenas recxaven  natriumis hidroqsidis 1N xsnariT, 

aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. nedl produqts asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-((dimeTilamino)meTil)benzamids. MS (Q1) 400.0 (M)

+
. 

magaliTi 22 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(morfolinomeTil) 
piridin-3-karboqsamidi 

 
6-meTilnikotinmJavas (100 mg 0.14 mmoli) xsnian 10% AcOH/benzolSi 

(1 ml) da amateben NBS-s (117 mg, 0.18 mmoli) da benzoilperoqsids (18 mg, 
0.07 mmoli). sareaqcio narevs acxeleben daxSul reaqtorSi 
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mikrotalRebiT dasxivebiT pirobebSi, 120°C-ze 1 wuTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven NaHCO3-is najeri 
wyalxsnariT, aSroben (MgSO4), akoncentrireben, naSTs asufTaveben 
qromatografiiT silikagelze da iReben 6-(brommeTil)piridin-3-
karbonmJavas. 

6-(brommeTil)piridin-3-karbonmJavas auRleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il) anilinTan zogad proceduraSi E aRwerilis mixedviT da iReben 6-
(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-karboqsamids. 

6-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-
karboqsamids xsnian DMSO-Si (1 ml) da 1 saaTis ganmavlobaSi 
amuSaveben morfoliniT (33 ul). sareaqcio narevs akoncentrireben, naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-(morfolinomeTil)piridin-3-karboqsamids. MS (Q1) 409.3 (M)

+
.  

magaliTi 23 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((pirimidin-2-
ilamino)meTil)benzamidi 

 
4-(brommeTil)benzomJavas auRleben 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilin-

Tan zogad proceduraSi E aRwerilis mixedviT da iReben 4-(brommeTil)-

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. 
4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids (85 mg) 

xsnian DMSO-Si (0.5 ml), amateben 2-aminopiridins (59 mg) da acxeleben 
daxSul reaqtorSi mikrotalRebiT dasxivebis pirobebSi 150°C-ze, 5 
wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-((pirimidin-2- ilamino)meTil)benzamids. MS (Q1) 

416.3 (M)+. 

magaliTi 24 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-((4-meTilpiperazin-1-
il)meTil)piridin-3-karboqsamidi 

 
6-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-karboqsamids 
xsnian 1 ml DMSO-Si da N-meTilpiperazinTan erTad ureven 1 saaTis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-6-((4-meTilpiperazin-1-il)meTil)piridin-3-
karboqsamids. MS (Q1) 422.3 (M)

+
. 
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magaliTi 25 4-((4-acetilpiperazin-1-il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)benzamidi 

 
6-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-karboqsamids (85 
mg) xsnian DMSO-Si (1 ml) da N-acetilpiperazinTan erTad ureven 1 
saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 4-((4- 
acetilpiperazin-1-il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. 

MS (Q1) 449.1 (M)
+
. 

magaliTi 26 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(TiomorfolinomeTil)benzamidi 

 
4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids (85 mg) xsnian 

DMSO-Si (1 ml) da TiomorfolinTan erTad ureven 1 saaTis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(TiomorfolinomeTil)benzamids. MS (Q1) 424.0 (M)

+
. 

magaliTi 27 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(morfolinomeTil) 
benzamidi 

 
4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids (85 mg) xsnian 

DMSO-Si (1 ml) da morfolinTan erTad ureven 1 saaTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl naSTs asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4- 
(morfolinomeTil)benzamids. MS (Q1) 408.4 (M)

+
. 

magaliTi 28 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((piperidin-1-
il)meTil)benzamidi 
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4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids (85 mg) xsnian 

DMSO-Si (1 ml) da piperdinTan erTad ureven 1 saaTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs akoncentrireben, da nedl naSTs asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
((piperidin-1-il)meTil)benzamids. MS (Q1) 406.4 (M)

+
. 

magaliTi 29 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4-meTilpiperazin-1-
il)meTil)benzamidi 

 
4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids (85 mg) xsnian 

DMSO-Si (1 ml) da meTilpiperazinTan erTad ureven 1 saaTis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-4-((4-meTilpiperazin-1-il)meTil)benzamids. MS (Q1) 421.3 (M)

+
. 

magaliTi 30 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((dimeTilamino) 
meTil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben BOC-4-

(aminomeTil) benzomJavas (48 mg) SeuRlebas 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinTan (35 mg). nedl sareaqcio narevs 1 saaTis ganmavlobaSi 
amuSaveben TFA-iT (1 ml), romelic Seicavs wylis mcire raodenobas. 
sareaqcio narevs akoncentrireben da iReben 4-(aminomeTil)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil) benzamids. 

4-(aminomeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids (80 mg) 
xsnian DMF-Si (5 ml), amateben AcOH-s (10 l), paraformaldehids (48 mg) 
da natriumis triacetoqsiborhidrids (125 mg) da ureven 16 saaTis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl naSTs xsnian 
eTil acetatSi, recxaven natriumis hidroqsidis 1 N xsnariT, aSroben 

(MgSO4) da akoncentrireben. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 
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Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
((dimeTilamino) meTil)benzamids. MS (Q1) 365.0 (M)

+
. 

magaliTi 31 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-[(2-meTilpropil) 
aminosulfonil]-benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-(qlorsul-

fonil)benzomJavas SeuRlebas s-butil aminTan da iReben 3-(s-

butilsulfamoil)benzomJavas, romelsac asufTaveben mgTq-iT Sebrune-
bul fazaze. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-(s-butilsul-
famoil)benzomJavas SeuRlebas 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinTan (28 mg) 
da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-[(2-meTilpropil)aminosul-
fonil]-benzamids. MS (Q1) 444.0 (M)

+
. 

magaliTi 32 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
morfolinilsulfonil)-benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-

(qlorsulfonil)benzomJavas SeuRlebas morfolinTan da iReben 4-
(morfolinosulfamoil)benzomJavas, romelsac asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-
(morfolinosulfamoil)benzomJavas SeuRlebas 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinTan (34 mg) da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
morfolinilsulfonil)-benzamids. MS (Q1) 458.1 (M)

+
. 

magaliTi 33 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(4-
morfolinilsulfonil)-benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-(qlorsulfonil) 
benzomJavas SeuRlebas morfolinTan da iReben 3-(morfolinosul-
famoil)benzomJavas, romelsac asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze. 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-(morfolinosul-
famoil)benzomJavas SeuRlebas 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinTan (25 mg) 
da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(4-morfolinilsulfonil)-
benzamids. MS (Q1) 458.1 (M)

+
. 

magaliTi 34 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-[(2-
hidroqsieTil)amino] sulfonil]-benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-

(qlorsulfonil)benzomJavas SeuRlebas eTanolaminTan da iReben 4-(2-
hidroqsieTilsulfamoil)benzomJavas, romelsac asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze.  

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-(2-
hidroqsieTilsulfamoil)benzomJavas SeuRlebas 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinTan (42 mg) da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-[(2-
hidroqsieTil)amino]sulfonil]benzamids. MS (Q1) 431.9 (M)

+
. 

magaliTi 35 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-[(2-hidroqsieTil) 
amino]sulfonil]-benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-

(qlorsulfonil)benzomJavas SeuRlebas eTanolaminTan da iReben 3-(2-
hidroqsieTilsulfamoil)benzomJavas, romelsac asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-(2-
hidroqsieTilsulfamoil)benzomJavas SeuRlebas 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinTan (42 mg) da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-[(2- 
hidroqsieTil)amino]sulfonil]benzamids. MS (Q1) 432.0 (M)+. 

magaliTi 36 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(4-
morfolinilsulfonil)-benzamidi 
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proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-
(qlorsulfonil) benzomJavas SeuRlebas piperazinTan da iReben 3-(N-

meTilpiperazinosulfamoil)benzomJavas, romelsac asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-(N-

meTilpiperazinosulfamoil)benzomJavas SeuRlebas 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinTan (50 mg) da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(4- 
morfolinilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 471.0 (M)+.  

magaliTi 37 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonil)-benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-

(piridin-2-il)anilinis (50 mg) da 2-qlor-4-meTilsulfonilbenzomJavas 
SeuRlebas da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonil) benzamids. MS (Q1) 421.0 (M)

+
. Semdeg miRebul 

produqts xsnian 1N HCI xsnarSi da atutianeben NaOH-is 0.5 N xsnaris 
damatebiT (pH 11-mde). warmoqmnil naleqs  filtraven da aSroben 
vakuumSi. 

proceduraSi D aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis da 2-qlor-4-(meTilsulfonil)benzoil qlori-
dis SeuRlebas da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonil)benzamids, romelsac agroveben vakuum-filtraciiT 
da HCl-is marils recxaven Et2O-iT (an alternatiulad, MTBE-iT). 
miRebul narevs atutianeben EtOAc/NaHCO3-is wyalxsnaris gamoyenebiT, 
organul fenas aSroben da akoncentrireben. Semdeg warmoqmnil naleqs 
akristaleben acetoni : EtOAc-is narevidan (80 : 20, ~10 ml/g), romelsac 
Semdeg akristaleben iPrOAc-is cxeli suspenziidan. 2-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonil)benzamidis HCl marils xsnian 
gamoxdil wyalSi da Semdeg atutianeben NaOH-is 0.5 N xsnaris damatebiT 

(pH 11-mde). warmoqmnil naleqs  filtraven da aSroben vakuumSi. 

magaliTi 38 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(1H-1,2,4-triazol-1-
il)piridin-3-karboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (40 mg) da 6-(1H-1,2,4-triazol-l-il)piridin-3-karbonmJavas 
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SeuRlebas da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(1H-1,2,4-
triazol-1-il)piridin-3-karboqsamids. MS (Q1) 377.0 (M)

+
. 

magaliTi 39 Ν-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-[(dimeTilamino) 
sulfonil]benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (50 mg) da 4-[(dimeTilamino)sulfonil]benzomJavas 
SeuRlebas da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-[(dimeTilamino) 
sulfonil]benzamids. MS (Q1) 416.0 (M)+. 

magaliTi 40 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-5-(meTilsulfonil) 
Tiofen-2-karboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (40 mg) da 5-(meTilsulfonil)Tiofen-2-karbonmJavas 
SeuRlebas da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-5- (meTilsulfo-
nil)Tiofen-2-karboqsamids. MS (Q1) 393.0 (M)

+
. 

magaliTi 41 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(aminosulfonil) 
benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (30 mg) da 4-karboqsibenzolisulfonamidis SeuRlebas da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(aminosulfonil)-benzamids. MS 

(Q1) 388.0 (M)
+
. 

magaliTi 42 2,6-diqlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-
karboqsamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (50 mg) da 2,6-diqlornikotinmJavas SeuRlebas da iReben 
2,6-diqlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-karboqsamids. MS 

(Q1) 378.1 (M)+. 

magaliTi 43 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (50 mg) da 2-qlorbenzomJavas SeuRlebas da iReben 2-qlor-

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 343.1 (M)
+
. 

magaliTi 44 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-fTorpiridin-3-
karboqsamidi 

 
 proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (50 mg) da 2-fTornikotinmJavas SeuRlebas da iReben N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-fTorpiridin-3-karboqsamids. MS (Q1) 328.1 

M)
+
. 

 magaliTi 45 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-meTilTiofen-2-
karboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (50 mg) da 3-meTil-2-TiofenekarbonmJavas SeuRlebas da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-meTilTiofen-2-karboqsamids. 

MS (Q1) 329.0 (M)
+
. 

magaliTi 46 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-5-
(meTilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis da 2-qlor-5-(meTansulfonil)benzomJavas SeuRlebas da 
iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-5-(meTilsulfonil) 
benzamids. MS (Q1) 420.95 (M)

+
. 
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magaliTi 47 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(meTilsulfonil) 
benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis da 3-(meTansulfonil)benzomJavas SeuRlebas da iReben N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(meTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 387.2 

(M)
+
. 

magaliTi 48 2-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-
karboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (50 mg) da 2-aminonikotinmJavas SeuRlebas da iReben 2-
amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-3-karboqsamids. MS (Q1) 

325.2 (M)
+
. 

magaliTi 49 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-meToqsibenzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis da 4-meToqsilbenzomJavas SeuRlebas da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-4-meToqsibenzamids. MS (Q1) 341.2 (M)

+
. 

magaliTi 50 N-benzil-5-qlor-4-(piridin-2-il)Tiazol-2-amini 

 
2-(bromacetil)piridinis hidrobromidis (100 mg, 0.36 mmoli) 

xsnars eTanolSi (2 ml) amateben 1-benzil-2-TioSardovanas (90 mg, 0.54 
mmoli). miRebul yviTeli feris xsnars akoncentrireben, naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-benzil-4-(piridin-
2-il)Tiazol-2-amins. 

N-benzil-4-(piridin-2-il)Tiazol-2-aminis (60 mg, 0.23 mmoli) xsnars 

DMF-Si (2 ml) aciveben 0°C-mde, amateben N-qlorsuqcinimids (33 mg, 0.25 
mmoli) da sareaqcio narevs ayovneben oTaxis temperaturamde 
gasaTbobad. sareaqcio narevs gamxsnels acileben aorTqlebiT, 
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produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-benzil-
5-qlor-4-(piridin-2-il)Tiazol-2-amins. MS (Q1) 302.2 (M)

+
. 

magaliTi 51 4-qlor-N-(3,5-dimeToqsifenil)-3-(piridin-2-il)benzamidi 

 
3-brom-4-qlorbenzomJavas (250 mg, 1.1 mmoli) xsnars DMF-Si (2 ml) 

amateben PyBop-s (550 mg, 1.1 mmoli) da DIPEA-s (370 ul, 2.1 mmoli). 5 wuTis 
ganmavlobaSi morevis Semdeg, sareaqcio narevs amateben 3,5-dimeToqsi 
analins (105 mg, 0.69 mmoli) da ureven 16 saaTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT da TanmimdevrobiT recxaven 

0.1N HCl-iT, natriumis hidroqsidis 0.1N xsnariT da marilwyliT. 
organul fenas aSroben (MgSO4), akoncentrireben da miRebul nedl 3-
brom-4-qlor-N-(3,5-dimeToqsifenil)benzamids Semdeg safexurZi iyeneben 
gausufTaveblad. 

3-brom-4-qlor-N-(3,5-dimeToqsifenil)benzamids xsnian in 2-
piridilTuTiabromidis 0.5 M xsnarSi (2.5 ml) da amateben Pd(PPh3)4-s (20 
mg, 0.02 mmoli). sareaqcio narevs acxeleben daxSul reaqtorSi 
mikrotalRebiT dasxivebisTvis pirobebSi 155°C-ze 20 wuTis 
ganmavlobaSi. miRebul xsnars azaveben eTil acetatiT da recxaven 
natriumis hidroqsidis 0.1N xsnariT da Semdeg marilwyliT. organul 
fenas aSroben (MgSO4), akoncentrireben, nedl naSTs nawilobriv 
asufTaveben qromatografiiT silikagelze da mgTq Sebrunebul fazaze 
meored gasufTavebis Semdeg iReben sufTa 4-qlor-N-(3,5-
dimeToqsifenil)-3-(piridin-2-il)benzamids. MS (Q1) 369.1 (M)

+
.  

magaliTi 52 N-(3-(3,5-bis(trifTormeTil)fenil)propil)-4-qlor-3-
(piridin-2-il)benzenamini 

 
3,5-bis(trifTormeTil)hidrocinaminmJavas (1.0 g, 3.5 mmoli) da TEA-

s (0.46 g, 4.5 mmoli) xsnars THF-Si (16 ml) aciveben -40ºC-mde  (eTanoli-
wyali/mSrali yinulis abazana). am narevs wveTobiT amateben izobutil 
qlorformiats (0.56 g, 4.1 mmoli) da morevas agrZeleben 1.5 saaTis 
ganmavlobaSi, gamacivebeli abazanis temperaturis (-40) – (-20)ºC 

farglebSi SenarCunebis pirobebSi. sareaqcio narevs amateben myar 

NaBH4-s (0.53 g, 14 mmoli), da H2O-s (1.3 ml). mRvrie narevs ureven Ramis 
ganmavlobaSi oTaxis temperaturaze. Semdeg sareaqcio narevs 
akoncentrireben vakuumSi, naSTs yofen eTil acetats da wyals Soris. 
wylian fenas amJaveben pH 1-mde 37%-iani HCl-is damatebiT da 
aeqstrahireben eTil acetatiT. gaerTianebul organul fenebs 
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Tanmimdevrulad recxaven NaHCO3-is najeri xsnariT da marilwyliT, 
Semdeg aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. miRebul zeTs asufTaveben 
fleS-qromatografiiT silikagelze (6 : 4 eTil eTeri-heqsani) da 
iReben 3-[3',5'- bis(trifTormeTil)fenil]-1-propanols. 

3-[3',5'-bis(trifTormeTil)fenil]-1-propanols (0.88 g, 3.2 mmoli) da 

CBr4-s (1.3 g, 4.0 mmoli) xsnian CH2Cl2-Si (5 ml) da aciveben 0ºC-mde. 

sareaqcio narevs sam ulufad 0.5 saaTis ganmavlobaSi amateben 
trifenilfosfins (1.3 g, 4.8 mmoli). narevs ureven 0ºC-ze 10 wuTis 
ganmavlobaSi, Semdeg azaveben pentaniT (30 ml) da NaHCO3-is najeri 
xsnariT (30 ml). wylian fenas acalkeveben, recxaven eTil eTeriT, 
gaerTianebul organul fenebs aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. 
naSTs asufTaveben fleS-qromatografiiT silikagelze (99 : 1 eTil 
eTeri-heqsani) da iReben 0.8 g (74%) 3-[3',5'-bis(trifTormeTil)fenil]-1-
brompropans. 

4-qlor-3-(2'-piridil)anilinis (10 mg, 0.05 mmoli), 3-[3',5'-

bis(trifTormeTil)fenil]-1-brompropanis (34 mg, 0.1 mmoli) da K2CO3-is 
(14 mg, 0.1 mmoli) xsnars DMF-Si (1 ml) ureven 100ºC-ze Ramis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs amJaveben 1N HCl-is (wyalxsnari) 
damatebiT da aeqstrahireben eTil acetatiT. gaerTianebul organul 
fenebs recxaven marilwyliT, aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. nedl 
produqts asufTaveben preparatiuli mgTq-iT da iReben N-(3-(3,5-
bis(trifTormeTil)fenil)propil)-4-qlor-3-(piridin-2-il)benzolamins.  

magaliTi 53 N-(4-qlor-3-(5-(trifTormeTil)piridin-2-il)fenil)-2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
proceduraSi A aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(4,4,5,5-
tetrameTil-1,3,2-dioqsaborolan-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil) 
nikotinamidis (~0.5 mmoli) urTierTqmedebas 5-trifTormeTil-2-
brompiridinTan (113 mg, 0.5 mmoli). produqts asufTaveben qromato-
grafiiT silikagelze (5-50% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-
3-(5-(trifTormeTil)piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)niko-
tinamids TeTri feris qafis saxiT: Tfq Rf = 0.30 (15% eTil 
acetati/heqsani); MS (Q1) 460 (M)

+
. 

magaliTi 54 N-(4-qlor-3-(5-(trifTormeTil)piridin-2-il)fenil)-4- 
(meTilsulfonil)benzamidi 
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proceduraSi A aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(4,4,5,5-
tetrameTil-1,3,2-dioqsaborolan-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonil)benza-
midis (~1.0 mmoli) urTierTqmedebas 5-trifTormeTil-2-brompiridinTan 
(226 mg, 1 mmoli). produqts asufTaveben qromatografiiT silikagelze 
(0 - 10% acetoni/diqlormeTani) da iReben N-(4-qlor-3-(5-(trifTorme-
Til)piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonil)benzamids TeTri feris 
naleqis saxiT: MS (Q1) 455 (M)

+
. 

magaliTi 55 N-(4-qlor-3-(5-qlorpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
proceduraSi I aRwerilis mixedviT, axorcieleben 5-qlorpiridin-2-il 
trifTormeTansulfonatis (4.12 mmoli) urTierTqmedebas trimeTilka-
las qloridTan da iReben 5-qlor-2-(trimeTilstanil)piridins. nedl 
produqts (~4 mmoli) iyeneben N-(4-qlor-3-iodfenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidTan (2 mmoli) urTierTqmedebis reaqciaSi, 
proceduraSi K aRwerilis mixedviT. produqts asufTaveben qromato-
grafiiT silikagelze (0-50% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-
3-(5-qlorpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids 
TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.48 (25% eTil acetati/heqsani); MS 

(Q1) 427 (M)
+
. 

magaliTi 56 N-(4-qlor-3-(6-qlorpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
proceduraSi I aRwerilis mixedviT, axorcieleben 6-qlorpiridin-2-il 
trifTormeTansulfonatis (4.12 mmoli) urTierTqmedebas trimeTilka-
las qloridTan da iReben 2-qlor-6-(trimeTilstannil)piridins. nedl 
produqts (~4 mmoli) iyeneben N-(4-qlor-3-iodfenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidTan (2 mmoli) urTierTqmedebis reaqciaSi, 
proceduraSi K aRwerilis mixedviT. produqts asufTaveben qromato-
grafiiT silikagelze (5-45% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-
3-(6-qlorpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids 
TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.45 (25% eTil acetati/heqsani); MS 

(Q1) 426 (M)
+
. 

magaliTi 57 N-(4-qlor-3-(5-hidroqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 
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proceduraSi J aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-
(triizopropilsililoqsi)piridinis (2.66 mmoli) urTierTqmedebas 
heqsameTildistananTan da iReben 5-(triizopropilsililoqsi)-2-
(trimeTilstanil)piridins. nedl produqts (~0.55 mmoli) iyeneben N-(4-
qlor-3-iodfenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidTan (0.17 mmoli) 
urTierTqmedebis reaqciaSi, proceduraSi K aRwerilis mixedviT. 

produqts asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-40% eTil 
acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(5-(triizopropilsililoqsi) 
piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids yviTeli 
feris zeTis saxiT. N-(4-qlor-3-(5-(triizopropilsililoqsi)piridin-2-
il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids (1 mmoli) 23ºC-ze  30 
wuTis ganmavlobaSi amateben TBAF-s (2 ml, 1M xsnari THF-Si) xsnars THF-

Si (1 ml), akoncentrireben, naSTs xelaxla xsnian eTil acetatSi, 
recxaven marilwyliT, aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. nedl 
naleqs asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-10% 

izopropanoli/diqlormeTani) da iReben N-(4-qlor-3-(5-hidroqsipiridin-
2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids TeTri feris 
naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.59 (10% eTil acetati/heqsani); MS (Q1) 408 (M)

+
. 

magaliTi 58 N-(4-qlor-3-(5-meToqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
proceduraSi L aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(5-
hidroqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidis 
(0.12 mmoli) urTierTqmedebas Warbi raodenobis iodmeTanTan. produqts 
asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-100% eTil acetati/heqsani) 
da iReben N-(4-qlor-3-(5-meToqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamids TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.57 

(50% eTil acetati/heqsani); MS (Q1) 423(M)
+
.  

magaliTi 59 N-(4-qlor-3-(5-eToqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 
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proceduraSi L aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(5-
hidroqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidis 
(0.05 mmoli) urTierTqmedebas Warbi raodenobis iodeTanTan. produqts 
asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-100% eTil acetati/heqsani) 
da iReben N-(4-qlor-3-(5-eToqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamids TeTri feris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.64 

(50% eTil acetati/heqsani); MS (Q1) 436 (M)
+
. 

magaliTi 60 N-(4-qlor-3-(5-(2,2,2-trifToreToqsi)piridin-2-
il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
proceduraSi L aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(5-
hidroqsipiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidis 
(0.12 mmoli) urTierTqmedebas Warbi raodenobis trifToreTil 
iodidTan. produqts asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-40% 

eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(5-(2,2,2- trifToreToqsi) 
piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids TeTri fe-
ris naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.64 (40% eTil acetati/heqsani); MS (Q1) 490 

(M)
+
. 

magaliTi 61 N-(4-qlor-3-(4-eTilpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
N-(4-qlor-3-(4,4,5,5-tetrameTil-1,3,2-dioqsaborolan-2-il)fenil)-2-meTil-
6-(trifTormeTil)nikotinamids (~1 mmoli) iyeneben  4-eTil-2-
brompiridinTan (1 mmoli) reaqciaSi, proceduraSi A aRwerilis 
mixedviT. produqts asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-60% 

eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(4-eTilpiridin-2-il)fenil)-
2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids moyavisfro-narinjisferi 

naleqis saxiT: MS (Q1) 419 (M)
+
. 

magaliTi 62 N-(4-qlor-3-(5-fTorpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 
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N-(4-qlor-3-(4,4,5,5-tetrameTil-1,3,2-dioqsaborolan-2-il)fenil)-2-meTil-
6-(trifTormeTil)nikotinamids (~1 mmoli) iyeneben 5-fTor-2-
brompiridinTan (1 mmoli) urTierTqmedebis reaqciaSi, proceduraSi A 

aRwerilis mixedviT. produqts asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (5-45% eTil acetati/heqsani) da iReben N-(4-qlor-3-(5-
fTorpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids 

moyavisfro-narinjisferi naleqis saxiT: MS (Q1) 409 (M)
+
. 

magaliTi 63 N-(4-qlor-3-(5-fenilpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)-nikotinamidi 

 
proceduraSi J aRwerilis mixedviT, axorcieleben 5-fenilpiridin-2-il 
trifTormeTansulfonatis (1.5 mmoli) urTierTqmedebas trimeTilkalas 
qloridTan da iReben 5-fenil-2-(trimeTilstanil)piridins. nedl 
produqts (~1.25 mmoli) iyeneben N-(4-qlor-3-iodfenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidTan (1 mmoli) urTierTqmedebis reaqciaSi, 
proceduraSi K aRwerilis mixedviT. produqts asufTaveben qromato-
grafiiT silikagelze (1% acetoni/meTilen qloridi) da iReben N-(4-
qlor-3-(5-fenilpiridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)niko-
tinamids moyavisfro-narinjisferi naleqis saxiT: Tfq Rf = 0.15 (1% 

acetoni/meTilen qloridi); MS (Q1) 467 (M)
+
. 

magaliTi 64 (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-meTilpiperazin-
1-il)nikotinamidi 

 
proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 75 mg (S)-2-meTilpi-
perazinis xsnaris reaqcias 0.75 ml butanolSi, 160ºC-ze 60 wuTis 
ganmavlobaSi. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-meTilpiperazin-1-il)niko-
tinamids. MS (Q1) 408 (M)

+
. 

magaliTi 65 (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-
meTilpiperazin-1-il)nikotinamidi 
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proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 75 mg (R)-2-meTilpipe-
razinis reaqcias 0.75 ml butanolSi, 160ºC-ze 60 wuTis ganmavlobaSi. 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da ireben (R)-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-meTilpiperazin-1-il)nikotinamids. MS 

(Q1) 408 (M)
+
. 

magaliTi 66 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-((3S,5R)-3,5-
dimeTilpiperazin-1-il)nikotinamidi 

 
proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (75 mg) da 114 mg 2,6-
dimeTilpiperazinis urTierTqmedebas 1 ml butanolSi, 160ºC-ze 60 
wuTis ganmavlobaSi. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da ireben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-((3S,5R)-3,5-dimeTilpi-
perazin-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 422.1 (M)+. 

magaliTi 67 N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-3-

il)terefTalamidi 

 
320 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilins auRleben 400 mg 4-
(meToqsikarbonil)benzomJavasTan, proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
da iReben meTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzoats. 
Semdeg 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzoats ahidrireben, 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT da iReben 550 mg 4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas. 50 mg 4-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenilkarbamoil)benzomJavas auRleben 3-aminopiridinTan, proce-
duraSi G aRwerilis mixedviT. organul fenas aorTqleben mSral 
naSTamde, naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N

1
-
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(4-qlor-3-piridin-2-il)fenil-N4
-(piridin-3-il)terefTalamids. MS (Q1) 429 

(M)
+
. 

magaliTi 68 N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(6-meToqsipiridin-3-

il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-meToqsi-5-
aminopiridinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(6-meToqsipiridin-3-il)tere-

fTalamids. MS (Q1) 459 (M)
+
. 

magaliTi 69 N
1
-(6-aminopiridin-3-il)-N4

-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2,5-diaminopiri-
dinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N

1
-

(6-aminopiridin-3-il)-N4
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)terefTalamids. 

MS (Q1) 444 (M)+. 

magaliTi 70 N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-2-

ilmeTil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-(aminomeTil) 
piridinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-2-ilmeTil)terefTa-

lamids. MS (Q1) 443 (M)
+
. 
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magaliTi 71 N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-izopropilte-

refTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas izopropilamin-
Tan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N

1
-(4-

qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N
4
-izopropilterefTalamids. MS (Q1) 394 

(M)
+
. 

magaliTi 72 N
1
-t-butil-N

4
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 

terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas t-butilaminTan. 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N

1
-t-butil-

N
4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)terefTalamids. MS (Q1) 408 (M)

+
. 

magaliTi 73 N
4
-t-butil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 

terefTalamidi 

 
67 ml 2-qlor-1,4-dimeTilbenzolis da 356 g kaliumis permanganatis 
xsnars 1.5 l H2O-Si aduReben ukumacivriT ramdenile saaTis 
ganmavlobaSi da sawyisi naerTebis arsebobas amowmeben Tfq analiziT. 
kaliumis permanganats agroveben filtraciiT, sareaqcio narevs 
amJaveben, filtraven da iReben 2-qlorterefTalidis mJavas. 46.8 g 2-
qlorterefTalidis mJavas Ramis ganmavlobaSi oTaxis temperaturaze 
amuSaveben airadi HCl-is najeri xsnariT MeOH-Si. sareaqcio narevs 
akoncentrireben, atutianeben, aSroben da iReben dimeTil 2-
qlorterefTalats. 20 g dimeTil 2-qlorterefTalatis xsnars DCM-Si 
aciveben 0°C-mde da wveTobiT ramdenile saaTis ganmavlobaSi amateben 
87 ml DCM-is 1M xsnars BBr3-Si. sareaqcio narevs Semdgom aTboben 
oTaxis temperaturamde da ureven reaqciis dasrulebamde. Semdeg, 2-
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qlor-4-(meToqsikarbonil)benzomJavas asufTaveben ISCO Combi-Flash-iT. 959 
mg 2-qlor-4-(meToqsikarbonil)benzomJavas auRleben 750 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinTan, proceduraSi G aRwerilis mixedviT. 1 g meTil 
3-qlor-4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzoats ahidrireben, 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT da iReben 3-qlor-4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas. 50 mg 3-qlor-4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas auRleben t-butilaminTan, 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N
4
-t-butil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)terefTalamids. MS (Q1) 443.2 (M)
+
. 

magaliTi 74 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-(2-
hidroqsieTil)piperazin-1-karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N-(2-
hidroqsieTil)piperazinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-(2-
hidroqsieTil)piperazin-1-karbonil)benzamids. MS (Q1) 499 (M)

+
.  

magaliTi 75 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
meTilpiperazin-1-karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1-
meTilpiperazinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-meTilpiperazin-1-
karbonil)benzamids. MS (Q1) 469 (M)

+
. 

magaliTi 76 4-(4-acetilpiperazin-1-karbonil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1-
acetilpiperazinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
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da iReben 4-(4-acetilpiperazin-1-karbonil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 497 (M)

+
. 

magaliTi 77 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
(meTilsulfonil)piperazin-1-karbonil)benzamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1-
sulfonilpiperazinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
(meTilsulfonil)piperazin-1-karbonil)benzamids. MS (Q1) 533 (M)

+
. 

magaliTi 78 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(morfolin-4-
karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas morfo-
linTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(morfolin-4-karbonil)benza-
mids. MS (Q1) 456 (M)

+
. 

magaliTi 79 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3,5-
dimeTilpiperazin-1-karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2,6-
dimeTilpiperazinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3,5-
dimeTilpiperazin-1-karbonil)benzamids. MS (Q1) 483 (M)

+
. 

magaliTi 80 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-(piridin-3-
ilmeTil)terefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 3-
(aminomeTil)piridinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-3-

ilmeTil)terefTalamids. MS (Q1) 477 (M)
+
. 

magaliTi 81 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-2- 

ilmeTil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-
(aminomeTil)piridinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N
4
-(piridin-2-

ilmeTil)terefTalamids. MS (Q1) 477 (M)
+
. 

magaliTi 82 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-4-

il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 4-
aminopiridinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-4-il)tere-

fTalamids. MS (Q1) 463 (M)
+
. 

magaliTi 83 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-(piridin-3-
il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 3-
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aminopiridinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piridin-3-il)tere-

fTalamids. MS (Q1) 463 (M)
+
. 

magaliTi 84 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(Tiomorfolin-4- karbonil)benzamidi (S-daJanguli 
Tiomorfolini) 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas Tiomor-
folinTan. proceduraSi R aRwerilis mixedviT, axorcieleben nedli 2-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(Tiomorfolin-4-karbonil)ben-
zamidis daJangva Tiomorfolin gogirdis gamoyenebiT, produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(Tiomorfolin-4-karbonil)benzamids (romelSic 
Tiomorfolin gogirdi daJangulia SO2-mde). MS (Q1) 504 (M)

+
. 

magaliTi 85 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(Tiazolidin-3-karbonil)benzamidi (S-daJanguli 
Tiazolidini) 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas Tiazo-
lidinTan. proceduraSi R aRwerilis mixedviT, axorcieleben nedli 2-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(Tiazolidin-3-karbonil)benza-
midis Tiozolin gogirdiT daJangvis reaqcias, produqts asufTaveben 

mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(Tiazolidin-3-karbonil)benzamids (romelSic Tiazolidin 
gogirdi daJangulia SO2-mde). MS (Q1) 490 (M)

+
. 

magaliTi 86 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-meTil-

1H-pirazol-5-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 5-amino-1-
meTilpirazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
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da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-meTil-1H-

pirazol-5-il)terefTalamids. MS (Q1) 466 (M)
+
. 

magaliTi 87 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-
(izoqsazol-5-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 5-
aminoizoqsazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(izoqsazol-5-

il)terefTalamids. MS (Q1) 463 (M)
+
.  

magaliTi 88 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(4,5-

dihidroTiazol-2-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-amino-4,5-
dihidroTiazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N4

-(4,5-dihidroTia-
zol-2-il)terefTalamids. MS (Q1) 471 (M)+. 

magaliTi 89 2-qlor-N
1-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1H-

imidazol-2- il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-aminoimi-
dazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N1

-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N
4
-(1H-imidazol-2-il) 

terefTalamids. MS (Q1) 452 (M)
+
. 

magaliTi 90 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(4H-1,2,4-

triazol-4-il)terefTalamidi  
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 4-amino-
1,2,4-triazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(4H-1,2,4-triazol-4-

il)terefTalamids. MS (Q1) 453 (M)
+
. 

magaliTi 91 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(Tiazol-2-

il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-
aminoTiazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(Tiazol-2-il)tere-

fTalamids. MS (Q1) 469 (M)
+
. 

magaliTi 92 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1H-1,2,4-

triazol-5-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 3-amino-
1,2,4-triazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N1

-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N
4
-(1H-1,2,4-triazol-5-

il)terefTalamids. MS (Q1) 453 (M)
+
. 

magaliTi 93 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(Tiazolidin-
3-karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas Tiazo-
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linTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(Tiazolidin-3-karbonil)benza-
mids. MS (Q1) 459 (M)

+
. 

 magaliTi 94 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(4,5-

dihidrooqsazol-2-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-amino-4,5-
dihidrooqsazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(4,5-dihidrooqsa-

zol-2-il)terefTalamids. MS (Q1) 456 (M)
+
. 

magaliTi 95 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1,4,5,6-
tetrahidropirimidin-1-karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1,4,5,6-
tetrahidropirimidinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1,4,5,6-
tetrahidropirimidin-1-karbonil)benzamids. MS (Q1) 454 (M)

+
. 

magaliTi 96 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3-
oqsopiperazin-1-karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 3-
oqsopiperazinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3-oqsopiperazin-1-
karbonil)benzamids. MS (Q1) 470 (M)

+
. 

magaliTi 97 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-
meToqsiterefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N-

meTilhidroqsilaminis hidroqloridTan. produqts asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)-N
4
-meToqsiterefTalamids. MS (Q1) 417 (M)

+
. 

magaliTi 98 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

hidroqsiterefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas hidro-
qsilamin hidroqloridTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N4

-hidroqsite-
refTalamids. MS (Q1) 403 (M)

+
. 

magaliTi 99 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(pirolidin-1-
karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas piroli-
dinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(pirolidin-1-karbonil)benza-
mids. MS (Q1) 441 (M)

+
. 

magaliTi 100 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(eTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
axorcieleben eTansulfonil qloridis aRdgenas natriumis 

eTansulfinatmde J. Med. Chem. 1989, vol. 32, no. 11, p 2436-Si aRwerili 
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meTodikis mixedviT. 3.67 g natriumis karbonatis da 5.51 g natriumis 
sulfatis xsnars 13 ml wyalSi wveTobiT amateben 2.5 ml 
eTansulfonil qlorids. reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio 
narevs wyals acileben aorTqlebiT, warmoqmnil naleqs asuspendireben 
eTanolSi, acxeleben 80°C-mde 1 saaTis ganmavlobaSi da naleqs 
filtraven. Semdeg filtrats aorTqleben da iReben 2.5 g natriumis 
eTansulfinats. 293 mg natriumis eTansulfinats amateben 230 mg meTil 
(4-bromeTil)benzoats 2 ml DMF-Si da acxeleben mikrotalRebiT 
dasxivebis pirobebSi 120ºC-ze 5 wuTis ganmavlobaSi. Semdeg sareaqcio 
narevs aeqstrahireben eTil acetatiT da marilwyliT, organul fenas 
aorTqleben da iReben 250 mg meTil 4-(eTilsulfonilmeTil)benzoats. 
200 mg meTil 4-(eTilsulfonilmeTil)benzoatis hidrolizi procedu-
raSi M aRwerilis mixedviT iZleva 119 mg 4-(eTilsulfonilmeTil) 
benzomJavas. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-
(eTilsulfonilmeTil)benzomJavas SeuRlebas 67 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinTan. produqts akristaleben meTanolidan da iReben N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(eTilsulfonilmeTil)benzamids. MS (Q1) 

415 (M)
+
.  

magaliTi 101 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(izopropilsul-
fonilmeTil)benzamidi 

 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(izopropilsulfonilmeTil)benza-
mids iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(eTilsulfonilmeTil) 
benzamidis miRebis xerxis analogiurad, im gansxvavebiT, rom 

eTansulfonil qloridis nacvlad iyeneben propan-2-sulfonil 
qlorids. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(izopropilsulfonilmeTil)benza-
mids. MS (Q1) 429 (M)

+
. 

magaliTi 102 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

eTilterefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas eTilamin-
Tan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-
qlor-N

1-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N
4
-eTilterefTalamids. MS (Q1) 

415 (M)
+
. 
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magaliTi 103 (S)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-
((tetrahidrofuran-2-il)meTil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (S)-(+)-

tetrahidrofurilaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben (S)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-
((tetrahidrofuran-2-il)meTil)terefTalamids. MS (Q1) 471 (M)

+
. 

magaliTi 104 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(3-

meToqsipropil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 3-
meToqsipropilaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N1

-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N
4
-(3-

meToqsipropil)terefTalamids. MS (Q1) 459 (M)
+
. 

magaliTi 105 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(3-

hidroqsipropil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 3-
hidroqsipropilaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N4

-(3-
hidroqsipropil)terefTalamids. MS (Q1) 445 (M)

+
. 

magaliTi 106 (S)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-

hidroqsipropan-2-il)terefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (S)-2-amino-
1-propanolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben (S)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-hidroqsipropan-

2-il)terefTalamids. MS (Q1) 445 (M)
+
. 

magaliTi 107 (S)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-

meToqsipropan-2-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (S)-1-
meToqsi-2-propilaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben (S)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-

meToqsipropan-2-il)terefTalamids. MS (Q1) 459 (M)
+
. 

magaliTi 108 N
4
-(3-(1H-imidazol-1-il)propil)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-

(piridin-2-il)fenil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1-(3-
aminopropil)imidazolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N

4
-(3-(1H-imidazol-1-il)propil)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-

(piridin-2-il)fenil)terefTalamids. MS (Q1) 495 (M)
+
. 

magaliTi 109 N
4
-(2-(1H-imidazol-4-il)eTil)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-

(piridin-2-il)fenil)terefTalamidi  
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas histamin-
Tan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N

4
-(2-

(1H-imidazol-4-il)eTil)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)tere-

fTalamids. MS (Q1) 481 (M)
+
. 

magaliTi 110 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

meTilterefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas meTilamin 
hidroqloridTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-meTilterefTalamids. 

MS (Q1) 401 (M)
+
. 

magaliTi 111 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
,N

4
-

dieTilterefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas dieTil-
aminis hidroqloridTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
,N

4
-

dieTilterefTalamids. MS (Q1) 443 (M)+ 

magaliTi 112 (S)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

hidroqsipropil)-terefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (S)-1-amino-
2-propanolTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben (S)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-hidroqsipro-

pil)-terefTalamids. MS (Q1) 444 (M)
+
. 

magaliTi 113 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

meToqsieTil)terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-
meToqsieTanaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-meToqsieTil) 

terefTalamids. MS (Q1) 444 (M)
+
. 

magaliTi 114 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-

meTilpiperidin-4-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 4-amino-1-
meTilpiperidinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-meTilpiperidin-

4-il)terefTalamids. MS (Q1) 483 (M)
+
. 

magaliTi 115 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(3- 

(dieTilamino)propil)terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N,N-

dieTilpropilenediaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(3- 

(dieTilamino)propil)terefTalamidi. MS (Q1) 499 (M)
+
. 

magaliTi 116 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

(pirolidin-1-il)eTil)terefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N-(2-

aminoeTil)pirolidinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

(pirolidin-1- il)eTil)terefTalamids. MS (Q1) 483 (M)+. 

magaliTi 117 N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
,N

4
,2-

trimeTilterefTalamidi  

 
daxSul WurWelSi, 1.94 g dimeTil 2-bromterefTalats xsnian 4 ml 

HMPA-Si, axorcieleben xsnaris degazacias azotiT da Semdeg amateben 
1.1 ml tetrameTil kalas da 0.077 g paladium tetrakistrife-
nilfosfens. Semdeg WurWels xufaven, sareaqcio narevs acxeleben 65°C-

mde 16 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs yofen eTileTers da 
wyals Soris da aeqstrahireben. organul fenebs recxaven 5%-iani 
amoniumis hidroqsidiT, 1N HCl-iT, kvlav 5%-iani amoniumis hidroqsidiT 
da bolos wyliT. sareaqcio narevs filtraven natriumis sulfatze da 
gamxsnelis aorTqlebis Semdeg iReben 1.44 g nedl dimeTil 2-
meTilterefTalats. 210 mg dimeTil 2-meTilterefTalatis 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT hidroliziT miRebul 4-
(meToqsikarbonil)-3-meTilbenzomJavas asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (gradienti: 0% - 70% EtOAc heqsanSi) da iReben 115 mg 4-
(meToqsikarbonil)-3-meTilbenzomJavas. Semdeg, proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-(meToqsikarbonil)-3-meTilbenzo-
mJavas SeuRlebas dimeTilamin hidroqloridTan. miRebul nedl meTil 
4-(dimeTilkarbamoil)-2-meTilbenzoatis hidrolizi proceduraSi M 

aRwerilis mixedviT iZleva 110 mg 4-(dimeTilkarbamoil)-2-
meTilbenzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-
qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 110 mg 4-(dimeTilkarbamoil)-2-
meTilbenzomJavasTan da iReben N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
,N

4
,2-

trimeTilterefTalamids. MS (Q1) 394 (M)+. 

magaliTi 118 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

propilterefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas propil-
aminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-
qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-propilterefTalamids. MS 

(Q1) 430 (M)+. 

magaliTi 119 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

hidroqsieTil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas propa-
nolaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-hidroqsieTil)tere-

fTalamids. MS (Q1) 428 (M)
+
. 

magaliTi 120 2-qlor-N
1-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 

terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas amoniumis 
qloridTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) terefTalamids. MS (Q1) 

386 (M)
+
. 

magaliTi 121 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1H-tetrazol-1-
il)benzamidi  
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis (50 mg) SeuRlebas 4-(1H-tetrazol-1-il)benzomJavasTan da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1H-tetrazol-1-il)benzamids. 

MS (Q1) 421.0 (M)
+
. 

magaliTi 122 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
eTilpiperazin-1-karbonil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1-
eTilpiperazinTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-eTilpiperazin-1-
karbonil)benzamids. MS (Q1) 483 (M)

+
. 

magaliTi 123 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piperazin-1-
karbonil)benzamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas Boc-

piperazinTan. organul fenas aorTqleben mSral naSTamde da 
amuSaveben TFA-iT. 1 saaTis Semdeg sareaqcio narevs TFA-s acileben da 
nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piperazin-1-karbonil)benzamids. 

MS (Q1) 455 (M)
+
. 

magaliTi 124 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2,2,2-

trifToreTil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2,2,2-
trifToreTilaminTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2,2,2-

trifToreTil)terefTalamids. MS (Q1) 469 (M)
+
. 
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magaliTi 125 6-(2-(1H-imidazol-5-il)eTilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-
2- il)fenil)nikotinamidi  

 
proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 100 mg histaminis 
urTierTqmedebas butanolSi (0.5 ml). nedl produqts asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze da iReben 6-(2-(1H-imidazol-5-il)eTilamino)-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamids. MS (Q1) 419 (M)

+
. 

magaliTi 126 6-(4-acetilpiperazin-1-il)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)nikotinamidi 

 
proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 0.12 ml acetilpi-
perazinis urTierTqmedebas butanolSi (0.5 ml). nedl produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 6-(4-acetilpiperazin-
1-il)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamids. MS (Q1) 436 (M)

+
. 

magaliTi 127 6-(3-(1H-imidazol-1-il)propilamino)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)nikotinamidi  

 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 125 mg 
1-(3-aminopropil)imidazolis xsnaris butanolSi (0.5 ml) gamoyenebiT 

axorcieleben proceduras F. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 6-(3-(1H-imidazol-1-il)propilamino)-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamids. MS (Q1) 433 (M)

+
. 

magaliTi 128 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-(2-oqsopirolidin-
1- il)propilamino)nikotinamidi 
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N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 0.42 
ml 1-(3-aminopropil)-2-pirolidinonis xsnaris butanolSi (0.5 ml) 
gamoyenebiT axorcieleben proceduras F. nedl produqts asufTaveben 

mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-
6-(3-(2-oqsopirolidin-1-il)propilamino)nikotinamids. MS (Q1) 450 (M)

+
. 

magaliTi 129 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-
morfolinopropilamino)nikotinamidi  

 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-qlor-3-karboqsamidis (50 mg) da 0.14 
ml N-(3-aminopropil)morfolinis xsnaris butanolSi (0.5 ml) 
gamoyenebiT axorcieleben proceduras F. nedl produqts asufTaveben 

mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-
6-(3-morfolinopropilamino)nikotinamids. MS (Q1) 452 (M)

+
. 

magaliTi 130 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benz[d][1,2,3] 

Tiadiazol-5-karboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas benz-1,2,3-Tiadiazol-5-karbonmJavas-
Tan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benz[d][1,2,3]Tiadiazol-5-karboqsamids. 

MS (Q1) 367 (M)
+
. 

magaliTi 131 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-((1S,2R)-2-

hidroqsi-2,3-dihidro-1H-inden-1-il)terefTalamidi  
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (1S,2R)-1-
amino-2,3-dihidro-1H-inden-2-olTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
-((1S,2R)-2-hidroqsi-2,3-dihidro-1H-inden-1-il)terefTalamids. MS (Q1) 

518.2 (M)
+
. 

magaliTi 132 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-((1R,2S)-2-

hidroqsi-2,3-dihidro-1H-inden-1-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (1R,2S)-1-
amino-2,3-dihidro-1H-inden-2-olTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
-((1R,25)-2-hidroqsi-2,3-dihidro-1H-inden-1-il)terefTalamids. MS (Q1) 

518.2 (M)
+
. 

magaliTi 133 N
4
-benzil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

(2-hidroqsieTil)-terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 40 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-
(benzilamino)eTanolTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N
4
-benzil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)-N
4
-(2-hidroqsieTil)-terefTalamids. MS (Q1) 520 (M)

+
. 

magaliTi 134 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N4

-meTil-N
4-

(piridin-2-ilmeTil)terefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 40 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N-meTil-1-
(piridin-2-il)meTanaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
-meTil-N

4-(piridin-2-ilmeTil)terefTalamidi. MS (Q1) 491 (M)
+
. 

magaliTi 135 N
4
-benzil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

meTilterefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 40 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N-meTil-1-
fenilmeTanaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N

4
-benzil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

meTilterefTalamids. MS (Q1) 490.1 (M)
+
. 

magaliTi 136 N
4
-(2-aminobenzil)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N

1
-

fenileTan-1,2-diaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N
4
-(2-aminobenzil)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-

(piridin-2-il)fenil)terefTalamids. MS (Q1) 491 (M)
+
. 

 magaliTi 137 N
4
-benzil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas benzil-
aminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
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iReben N
4
-benzil-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)terefTa-

lamids. MS (Q1) 476 (M)
+
. 

magaliTi 138 (R)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

hidroqsi-1-fenileTil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (R)-2-amino-
2-fenileTanolTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben (R)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

hidroqsi-1-fenileTil)terefTalamids. MS (Q1) 506 (M)
+
. 

magaliTi 139 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-meTil-1,4-diazepan-
1-il)nikotinamidi 

 
proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamidis urTierTqmedebas 1-meTil-1,4-
diazepanTan. sareaqcio narevs aorTqleben mSral naSTamde, produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-(4-meTil-1,4-diazepan-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 422 (M)

+
. 

magaliTi 140 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(1,4-diazepan-1-
il)nikotinamidi 

 
proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamidis urTierTqmedebas 1,4-
diazepanTan. sareaqcio narevs aorTqleben mSral naSTamde, produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-6-(1,4-diazepan-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 408 (M)

+
. 

magaliTi 141 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

(fenilamino)eTil)terefTalamidi  
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 62 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas N

1
-

fenileTan-1,2-diaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
-(2-(fenilamino)eTil)terefTalamids. MS (Q1) 505.1 (M)

+
. 

magaliTi 142 (S)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

hidroqsi-1-fenileTil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 62 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (S)-2-amino-
2-fenileTanolTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben (S)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(2-

hidroqsi-1-fenileTil)terefTalamids. MS (Q1) 506 (M)
+
. 

magaliTi 143 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-

fenileTil)terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 62 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1-
fenileTanaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1-

fenileTil)terefTalamids. MS (Q1) 490.1 (M)
+
. 

magaliTi 144 2-qlor-N
1-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(4-

(meTilsulfonil)benzil)-terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 62 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (4-(meTil-
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sulfonil)fenil)meTanaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
-(4-(meTilsulfonil)benzil)-terefTalamids. MS (Q1) 554 (M)

+
. 

 magaliTi 145 N-(3-qlor-4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil) 
benzil)pikolinamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-((t-butoqsikarbonilamino)meTil)-2-
qlorbenzomJavasTan da iReben t-butil 3-qlor-4-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenilkarbamoil)benzilkarbamats. t-butil 3-qlor-4-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzilkarbamats Semdgom amuSaveben  HCl-

is 4N dioqsanxsnariT, Boc damcavi jgufis mosacileblad da iReben 4-
(aminomeTil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis HCl 

marils. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 54 mg nedli 
4-(aminomeTil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis HCl 

marilis SeuRlebas pikolinmJavasTan. nedl produqts asufTaveben 

mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(3-qlor-4-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenilkarbamoil)benzil)pikolinamids. MS (Q1) 477.3 (M)

+
. 

magaliTi 146 N-(4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil) 
benzil)pikolinamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-((t-butoqsikarbonilamino)meTil) 
benzomJavasTan da iReben t-butil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenilkarbamoil)benzilkarbamats. t-butil 4-(4-qlor-3-(piridin-2- 
il)fenilkarbamoil)benzilkarbamats amuSaveben  HCl-is 4N dioqsan-
xsnariT Boc damcavi jgufis mosacileblad da iReben 4-(aminomeTil)-N-
(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis HCl marils. proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg nedli 4-(aminomeTil)-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis HCl marilis SeuRlebas 
pikolinmJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzil) 
pikolinamids. MS (Q1) 443.3 (M)

+
. 

magaliTi 147 N
5
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

2
-izopropilpiridin-

2,5-dikarboqsamidi 

GE  P  2014  6060  B



 

 

134 

 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 250 mg 5-
(meToqsikarbonil)pikolinmJavas SeuRlebas izopropilaminTan. proce-
duraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben nedli meTil 6-
(izopropilkarbamoil)nikotinatis hidrolizs da iReben 227 mg 6-
(izopropilkarbamoil)nikotinmJavas. proceduraSi G aRwerilis mixed-
viT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 6-
(izopropilkarbamoil)nikotinmJavasTan. nedl produqts asufTaveben 

mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N
5
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
2
-izopropilpiridin-2,5-dikarboqsamids. MS (Q1) 395.1 (M)

+
. 

magaliTi 148 N
2
-t-butil-N

5
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-2,5-

dikarboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 250 mg 5-
(meToqsikarbonil)pikolinmJavas SeuRlebas t-butilaminTan. proceduraSi 

M aRwerilis mixedviT, axorcieleben nedli meTil 6-(t-

butilkarbamoil)nikotinatis hidrolizs da iReben 250 mg 6-(t-

butilkarbamoil)nikotinmJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 6-(t-

butilkarbamoil)nikotinmJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N
2
-t-butil-N

5
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)piridin-2,5-dikarboqsamids. MS (Q1) 409 (M)
+
. 

magaliTi 149 N
5-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

2
-(piridin-2-

ilmeTil)piridin-2,5-dikarboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 250 mg 5-
(meToqsikarbonil)pikolinmJavas SeuRlebas piridin-2-ilmeTanaminTan. 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben nedli meTil 6-
(piridin-2-ilmeTilkarbamoil)nikotinatis hidrolizs da iReben 250 mg 
6-(piridin-2-ilmeTilkarbamoil)nikotinmJavas. proceduraSi G aRwerilis 
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mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas 6-(piridin-2-ilmeTilkarbamoil)nikotinmJavasTan. nedl 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N

5-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-N

2
-(piridin-2-ilmeTil)piridin-2,5-dikarboqsamids. 

MS (Q1) 444.1 (M)
+
. 

magaliTi 150 N
2
-benzil-N

5
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)piridin-2,5-

dikarboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 250 mg 5-
(meToqsikarbonil)pikolinmJavas SeuRlebas benzilaminTan. proceduraSi 

M aRwerilis mixedviT, axorcieleben nedli meTil 6-
(benzilkarbamoil)nikotinatis hidrolizs da iReben 300 mg 6-
(benzilkarbamoil)nikotinmJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 6- 
(benzilkarbamoil)nikotinmJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze da iReben N
2
-benzil-N

5
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)piridin-2,5-dikarboqsamids. MS (Q1) 443.1 (M)
+
.  

magaliTi 151 N
5
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N2

-(6-meToqsipiridin-3-
il)piridin-2,5-dikarboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 250 mg 5-
(meToqsikarbonil)pikolinmJavas SeuRlebas 6-meToqsipiridin-3-aminTan. 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben nedli meTil 6-(6-
meToqsipiridin-3-ilkarbamoil)nikotinatis hidrolizs da iReben 196 mg 
6-(6-meToqsipiridin-3-ilkarbamoil)nikotinmJavas. proceduraSi G aRweri-
lis mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas 6-(6-meToqsipiridin-3-ilkarbamoil)nikotinmJavasTan. nedl 
produqts akristaleben da iReben sufTa N

5
-(4-qlor-3-(piridin-2-

il)fenil)-N2
-(6-meToqsipiridin-3-il)piridin-2,5-dikarboqsamids. MS (Q1) 

460 (M)
+
. 

magaliTi 152 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-((6-

meTilpiridin-2-il)meTil)-terefTalamidi 
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250 mg (6-meTilpiridin-2-il)meTanolis, 2.8 g trifenilfosfinis da 1.6 g 
izoindolin-1,3-dionis xsnars  uwylo THF-Si oTaxis temperaturaze 
wveTobiT amateben 2.5 ml diizopropilazodikarboqsilatis xsnars 1.5 
ml THF-Si. sareaqcio narevs ureven 2 saaTis ganmavlobaSi da reaqciis 
mimdinareobas amowmeben Tfq analiziT. reaqciis dasrulebis Semdeg, 
sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl produqts 3-jer 
aeqstrahireben wyliT da qlorformiT da aSroben magniumis sulfatze. 
nedl produqts asufTaveben ISCO Combi-Flash-iT da iReben 2-((6-
meTilpiridin-2-il)meTil)izoindolin-1,3-dions. 350 mg 2-((6-
meTilpiridin-2-il)meTil)izoindolin-1,3-dions amuSaveben 440 mkl 
hidrazin monohidratis xsnariT EtOH-Si, aduReben ukumacivriT 
ramdenile saaTis ganmavlobaSi da iReben (6-meTilpiridin-2-
il)meTanamins. nedl (6-meTilpiridin-2-il)meTanamins aorTqleben da 

pirdapir proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben naSTis 
SeuRlebas 50 mg 3-qlor-4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil) 
benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-((6-

meTilpiridin-2-il)meTil)-terefTalamids. MS (Q1) 491.1 (M)
+
. 

magaliTi 153 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2-
hidroqsipropilsulfonil)meTil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g meTil 4-
(brommeTil)benzoatis urTierTqmedebas 1-merkaptopropan-2-olTan. 
axorcieleben 1 g meTil 4-((2-hidroqsipropilTio)meTil)benzoatis 
daJangvas 2 g MCPBA-is xsnarTan DCM-Si -78°C-ze da iReben nedl meTil 
4-((2-hidroqsipropilsulfonil)meTil)benzoats. sareaqcio narevs 

aorTqleben, naSTs asufTaveben ISCO Combi-Flash-iT, Semdgom axorci-
eleben miRebuli 567 mg sufTa meTil 4-((2-hidroqsipropilsulfonil) 
meTil)benzoatis hidrolizs proceduraSi M aRwerilis mixedviT da 
iReben 328 mg 4-((2-hidroqsipropilsulfonil)meTil)benzomJavas. 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-((2-hidroqsipropilsulfonil) 
meTil)benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2-hidroqsipro-
pilsulfonil)meTil) benzamids. MS (Q1) 445.3 (M)

+
. 
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magaliTi 154 (R)-2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-(2-
hidroqsipropil)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas (R)-2-amino-
2-fenileTanolTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben (R)-2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-(2-
hidroqsipropil)terefTalamids. MS (Q1) 444.3 (M)

+
. 

magaliTi 155 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2-(dimeTilamino) 
eTilsulfonil)meTil)-benzamidi 

 
proceduraSi E aRwerilis mixedviT, axorcieleben 500 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(brommeTil)benzomJavasTan. 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 170 mg 4-(brommeTil)-
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis urTierTqmedebas 2-
(dimeTilamino)eTanTiolis hidroqloridTan. proceduraSi R aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 140 mg nedli N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
((2-(dimeTilamino)eTilTio)meTil)benzamidis urTierTqmedebas oqsonTan. 
nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2-(dimeTilamino)eTilsulfonil)meTil)-
benzamids. MS (Q1) 458.3 (M)

+
. 

magaliTi 156 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(6-

meToqsipiridin-3-il)terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 6-
meToqsipiridin-3-aminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
-(6-meToqsipiridin-3-il)terefTalamids. MS (Q1) 493 (M)

+
. 
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magaliTi 157 N
4-(6-aminopiridin-3-il)-2-qlor-N

1-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas piridin-
2,5-diaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben N

4-(6-aminopiridin-3-il)-2-qlor-N
1-(4-qlor-3-(piridin-2-il) 

fenil)-terefTalamids. MS (Q1) 478 (M)
+
. 

magaliTi 158 2-qlor-N1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(6-

qlorpiridin-3-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 6-
qlorpiridin-3-aminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebru-
nebul fazaze da iReben 2-qlor-N1

-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N
4
-(6-

qlorpiridin-3-il)terefTalamids. MS (Q1) 497 (M)
+
. 

magaliTi 159 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-(piridin-2-
il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas piridin-2-
aminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-(piridin-2-il)tere-
fTalamids. MS (Q1) 463 (M)+. 
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magaliTi 160 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piperidin-

4-ilmeTil)terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas piperidin-
4-ilmeTanaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(piperidin-

4- ilmeTil)terefTalamids. MS (Q1) 483 (M)
+
. 

magaliTi 161 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-(1,3-

dimeTil-1H-pirazol-5-il)terefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 1,3-
dimeTil-1H-pirazol-5-aminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
-(1,3-dimeTil-1H-pirazol-5-il)terefTalamids. MS (Q1) 480 (M)

+
. 

magaliTi 162 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4-(2-
(meTilsulfonil)eTil)-terefTalamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas 2-
(meTilsulfonil)eTanaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4-(2-(meTilsulfonil)eTil)-terefTalamids. MS (Q1) 492 (M)

+
. 

magaliTi 163 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-

izopropilterefTalamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 3-qlor-4-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzomJavas SeuRlebas izopro-
pilaminTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N

1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
-izopropilterefTa-

lamids. MS (Q1) 428 (M)
+
. 

magaliTi 164 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2-
meToqsieTil)meTil-sulfonamido)benzamidi  

 
5 g meTil 2-qlor-4-nitrobenzoatis xsnars 100 ml EtOH-Si ulufebad 
amateben 20 g kalas (II) qlorids. sareaqcio narevs acxeleben 55°C-ze 
da reaqciis dasrulebas amowmeben Tfq analiziT. sareaqcio narevs 

gamxsnels acileben aorTqlebiT da naSTs aeqstrahireben eTil 
acetatiT da TEA-s Semcveli wyliT emulsiis dasawdobad. organul 
fenas aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da 
iReben 3.9 g meTil 4-amino-2-qlorbenzoats. 1 g meTil 4-amino-2-
qlorbenzoatis xsnars 485 mkl piridinis Semcvel DCM-Si aciveben 0°C-

mde da wveTobiT amateben meTansulfonil qlorids. sareaqcio narevs 
ayovneben oTaxis temperaturamde gasaTbobad da ureven Ramis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs akoncentrireben, nedl produqts 
xsnian eTil acetatSi da aeqstrahireben bikarbonatis najeri xsnariT 
da Semdeg marilwyliT. nedl produqts aSroben magniumis sulfatze, 
filtraven, akoncentrireben da iReben 1.54 g meTil 2-qlor-4-
(meTilsulfonamido) benzoati. 150 mg meTil 2-qlor-4-
(meTilsulfonamido)benzoatis xsnars DMF-Si amateben 107 mkl 1-brom-2-
meToqsieTans da 556 mg ceziumis karbonats da ureven oTaxis 
temperaturaze 16 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs aeqstrahireben 
eTil acetatiT, orjer - bikarbonatis najeri xsnariT da erTxel 
marilwyliT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben 
da iReben meTil 2-qlor-4-(N-(2-meToqsieTil)meTilsulfonamido) 
benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 182 mg 

meTil 2-qlor-4-(N-(2-meToqsieTil)meTilsulfonamido)benzoatis 
hidrolizs da iReben 169 mg nedl 2-qlor-4-(N-(2-meToqsieTil) 
meTilsulfonamido)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 65 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-
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4-(N-(2-meToqsieTil)meTilsulfonamido)benzomJavasTan. nedl produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2-meToqsieTil)meTil-sulfonamido)benzamids. 

MS (Q1) 494 (M)
+
. 

magaliTi 165 4-(N-(2-(1H-pirol-1-il)eTil)meTilsulfonamido)-2-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidi  

 
150 mg meTil 2-qlor-4-(meTilsulfonamido)benzoatis xsnars DMF-

Si amateben 200 mkl 1-(2-bromeTil)-1H-pirols da 556 mg ceziumis 
karbonats da ureven oTaxis temperaturaze 16 saaTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs aeqstrahireben eTil acetatiT, orjer bikarbonatis 
najeri xsnariT da erTxel marilwyliT, aSroben magniumis sulfatze, 
filtraven, akoncentrireben da iReben meTil 4-(N-(2-(1H-pirol-1-
il)eTil)meTilsulfonamido)-2-qlorbenzoats. proceduraSi M aRweri-
lis mixedviT, axorcieleben 230 mg meTil 4-(N-(2-(1H-pirol-1-
il)eTil)meTilsulfonamido)-2-qlorbenzoatis hidrolizs da iReben 
221 mg nedl 4-(N-(2-(1H-pirol-1-il)eTil)meTilsulfonamido)-2-qlorben-
zomJavas.  

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 64 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilins SeuRlebas 4-(N-(2-(1H-pirol-1-il)eTil) 
meTilsulfonamido)-2-qlorbenzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 4-(N-(2-(1H-pirol-1-
il)eTil)meTilsulfonamido)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamids. MS (Q1) 529 (M)

+
. 

magaliTi 166 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

izobutilmeTilsulfonamido)-benzamidi 

 
200 mg meTil 2-qlor-4-(meTilsulfonamido)benzoatis xsnars 2 ml DMF-

Si amateben 175 mkl 1-iod-2-meTilpropans da 740 mg ceziumis karbonats 
da acxeleben morevis da mikrotalRebiT dasxivebis pirobebSi 140°C-ze 
30 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs aeqstrahireben eTil 
acetatiT, orjer wyliT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, 
akoncentrireben, naSTs asufTaveben ISCO Combi-Flash-iT da iReben meTil 
2-qlor-4-(N-izobutilmeTilsulfonamido)benzoats. proceduraSi M 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 120 mg meTil 2-qlor-4-(N- 

GE  P  2014  6060  B



 

 

142 

izobutilmeTilsulfonamido)benzoatis hidrolizs da iReben 110 mg 
nedl 2-qlor-4-(N-izobutilmeTilsulfonamido)benzomJavas. procedu-
raSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(N-izobutilmeTilsulfonamido) 
benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

izobutilmeTilsulfonamido)-benzamids. MS (Q1) 492 (M)
+
. 

magaliTi 167 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2-
morfolinoeTil)meTil-sulfonamido)benzamidi 

 
334 mg meTil 2-qlor-4-(meTilsulfonamido)benzoatis xsnars 7 ml DMF-

Si amateben 1.2 g 4-(2-qloreTil)morfolins da 2.5 g ceziumis karbonats 
da acxeleben morevis da mikrotalRebiT dasxivebis pirobebSi 150°C-ze 
30 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs aeqstrahireben eTil 
acetatiT, orjer wyliT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, 
akoncentrireben da iReben nedl meTil 2-qlor-4-(N-(2- morfoli-
noeTil)meTilsulfonamido)benzoats. proceduraSi M aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 476 mg meTil 2-qlor-4-(N-(2-morfolinoeTil) 
meTilsulfonamido)benzoatis hidrolizs, produqts asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze da iReben 460 mg nedl 2-qlor-4-(N-(2- 
morfolinoeTil)meTilsulfonamido)benzomJavas. proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(N-(2-morfolinoeTil)meTilsul-
fonamido)benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

4-(N-(2-morfolinoeTil)meTil-sulfonamido)benzamids. MS (Q1) 549 (M)
+
. 

magaliTi 168 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 410 mg dimeTil 2-
meTilterefTalatis hidrolizs, produqts asufTaveben ISCO Combi-Flash-

iT da iReben 4-(meToqsikarbonil)-3-meTilbenzomJavas. 255 mg 4-
(meToqsikarbonil)-3-meTilbenzomJavas xsnars 2 ml THF-Si aciveben 0°C-

mde da wveTobiT amateben 2.6 ml  BH3-THF kompleqsis 1M xsnars THF-Si. 
Semdeg yinulian abazanas acileben da sareaqcio narevs ureven oTaxis 
temperaturaze, sanam Tfq analizis mixedviT, reaqcia ar dasruldeba 
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~50%-iT. sareaqcio narevs xelaxla aciveben 0°C-mde, wveTobiT amateben 
2.6 ml BH3-THF-s da yinulian abazanas acileben. reaqciis dasrulebis 
Semdeg, sareaqcio narevs xelaxla aciveben 0°C-mde da reaqcias axSoben 
3N HCl-is wveTobiT damatebiT. wylian fenas 2-jer aeqstrahireben eTil 
acetatiT, Semdeg organul fenas aeqstrahireben bikarbonatis xsnariT 
da marilwyliT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, 
akoncentrireben da iReben meTil 4-(hidroqsimeTil)-2-meTilbenzoats. 
220 mg meTil 4-(hidroqsimeTil)-2-meTilbenzoatis xsnars 5 ml DCM-Si 
aciveben 0°C-mde da amateben 260 mg trifenilfosfins da 395 mg NBS-s. 
sareaqcio narevs akoncentrireben, naSTs pirdapir asufTaveben ISCO 

Combi-Flash-iT da iReben sufTa meTil 4-(brommeTil)-2-meTilbenzoats. 
axorcieleben 255 mg meTil 4-(brommeTil)-2-meTilbenzoatis reaqcias 
proceduraSi O aRwerilis mixedviT da iReben meTil 2-meTil-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
250 mg meTil 2-meTil-4-(meTilsulfonilmeTil)benzoatis hidrolizs 
axorcieleben 45°C-ze gacxelebiT 1 saaTis ganmavlobaSi da iReben 2-
meTil-4-(meTilsulfonilmeTil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 202 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas 2-meTil-4-(meTilsulfonilmeTil)benzomJavasTan. nedl 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS 

(Q1) 415 (M)
+
. 

magaliTi 169 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

meTilmeTil-sulfonamido)benzamidi  

 
300 mg meTil 2-qlor-4-(meTilsulfonamido)benzoatis xsnars 3 ml DMF-

Si amateben 78 mkl iodmeTans da 447 mg ceziumis karbonats da ureven 
oTaxis temperaturaze 16 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
aeqstrahireben eTil acetatiT, orjer bikarbonatis najeri xsnariT da 
erTxel marilwyliT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, 
akoncentrireben da iReben nedl meTil 2-qlor-4-(N-meTilmeTilsul-
fonamido)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 

295 mg meTil 2-qlor-4-(N-meTilmeTilsulfonamido)benzoatis 

hidrolizs da iReben 249 mg 2-qlor-4-(N-meTilmeTilsulfonamido) 
benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 4-
qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(N-meTilmeTilsul-
fonamido)benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

4-(N-meTilmeTil- sulfonamido)benzamids. MS (Q1) 450 (M)
+
. 
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magaliTi 170 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2-oqsopiperazin-1-
il)meTil)benzamidi 

 
500 mg meTil 4-(brommeTil)benzoats 45°C-ze amateben 480 mg t-butil 3-
oqsopiperazin-1-karboqsilatis da 1 g ceziumis karbonatis narevs 9 ml 

DMF-Si. reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio narevs aeqstrahireben 
eTil acetatiT, 2-jer - bikarbonatis najeri xsnariT, aSroben 
magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben t-butil 4-
(4-(meToqsikarbonil)benzil)-3-oqsopiperazin-1-karboqsilats. procedu-
raSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 613 mg t-butil 4-(4-
(meToqsikarbonil)benzil)-3-oqsopiperazin-1-karboqsilatis hidrolizs 
da iReben 4-((4-(t-butoqsikarbonil)-2-oqsopiperazin-1-il)meTil)benzo-
mJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 200 mg 4-qlor-
3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-((4-(t-butoqsikarbonil)-2-
oqsopiperazin-1-il)meTil)benzomJavasTan. nedl produqts orjer 
aeqstrahireben bikarbonatis  najeri xsnariT eTil acetatSi, aSroben 
magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben nedl t-

butil 4-(4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzil)-3-oqsopi-
perazin-1-karboqsilats. Semdeg nedl t-butil 4-(4-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenilkarbamoil)benzil)-3-oqsopiperazin-1-karboqsilats amateben 4N 

HCl-s, akoncentrireben da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2-
oqsopiperazin-1-il)meTil)benzamidis HCl-is marils. produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-((2-oqsopiperazin-1-il)meTil)benzamids. MS (Q1) 

421.3 (M)
+
. 

magaliTi 171 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4-meTil-2-
oqsopiperazin-1-il)meTil)benzamidi 

 
200 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2-oqsopiperazin-1-il)meTil) 
benzamidis HCl-is marils amateben 55 mg paraformaldehidis da 185 mg 
natriumis triacetoqsiborhidridis xsnars 1 ml 2%-iani AcOH-is 
xsnarSi DMF-Si. reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio narevs 

aeqstrahireben erTxel bikarbonatiT da marilwyliT eTil acetatSi, 
aSroben magniumis sulfatze, akoncentrireben, naSTs asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-((4-meTil-2-oqsopiperazin-1-il)meTil)benzamids. MS (Q1) 435.3 

(M)
+
. 
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magaliTi 172 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4,5-dihidro-

1H-imidazol-2-ilamino)meTil)benzamidi  

 
100 mg nedli 4-(aminomeTil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 
benzamidis HCl-is marils amateben 72 mg 1-(4,5-dihidro-1H-imidazol-2-
il)-3,5-dimeTil-1-pirazolis da 100 mkl DIPEA-s xsnars 500 mkl DMF-Si 
da narevs mikrotalRebiT dasxivebis pirobebSi acxeleven 150°C-ze 5 
wuTis ganmavlobaSi. nedl produqts akoncentrireben mSral naSTamde, 
naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4,5-dihidro-1H-imidazol-2-
ilamino)meTil)benzamids. MS (Q1) 440 (M)

+
. 

magaliTi 173 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4,5-dihidro-1H-

imidazol-2-ilamino)meTil)benzamidi 

 
100 mg nedli 4-(aminomeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis 

HCl-is marils amuSaveben 80 mg 1-(4,5-dihidro-1H-imidazol-2-il)-3,5-
dimeTil-1-pirazolis da 110 mkl DIPEA-s xsnariT 1 ml DMF-Si 
mikrotalRebiT dasxivebis pirobebSi, 150°C-ze 5 wuTis ganmavlobaSi. 

nedl produqts akoncentrireben mSral naSTamde, naSTs asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-
4-((4,5-dihidro-1H-imidazol-2-ilamino)meTil)benzamids. MS (Q1) 406 (M)

+
. 

magaliTi 174 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((piridin-2-
ilsulfonil)meTil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 500 mg meTil 4-
(brommeTil)benzoatis urTierTqmedebas piridin-2-TiolTan. axorcie-
leben 260 mg meTil 4-((piridin-2-ilTio)meTil)benzoatis reaqcias, 
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proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben meTil 4-((piridin-2-
ilsulfonil)meTil)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 275 mg meTil 4-((piridin-2-ilsulfonil)meTil)benzoatis 
hidrolizs da iReben 4-((piridin-2-ilsulfonil)meTil)benzomJavas. 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-((piridin-2-ilsulfonil)meTil) 
benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((piridin-2-
ilsulfonil)meTil)benzamids. MS (Q1) 464.1 (M)

+
. 

magaliTi 175 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

meTilmeTilsulfonamido)benzamidi 

 
500 mg meTil 4-(meTilamino)benzoatis xsnars 270 mkl piridinis 
Semcvel DCM-Si aciveben 0°C-mde da wveTobiT amateben 260 mkl 
meTansulfonil qlorids. sareaqcio narevs ayovneben oTaxis 
temperaturamde gasaTbobad da ureven Ramis ganmavlobaSi. sareaqcio 
narevs akoncentrireben da nedl produqts xsnian eTil acetatSi da 
orjer aeqstrahireben NaOH-is 0.1N xsnariT. nedl produqts aSroben 
magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben meTil 4-(N-

meTilmeTilsulfonamido)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 698 mg meTil 4-(N-meTilmeTilsulfonamido)benzoatis 
hidrolizs da iReben 4-(N-meTilmeTilsulfonamido)benzomJavas. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(N-meTilmeTilsulfonamido) 
benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

meTilmeTilsulfonamido)benzamids. MS (Q1) 416.3 (M)
+
. 

magaliTi 176 2-brom-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
proceduraSi N aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1.2 g 2-brom-4-
meTilbenzomJavas bromirebas. proceduraSi E aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 160 mg 
2-brom-4-(brommeTil)benzomJavasTan. Semdeg axorcieleben 213 mg 2-brom-
4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis reaqcias 

proceduraSi O aRwerilis mixedviT, miRebul 2-brom-N-(4-qlor-3-
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(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa 2-brom-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS (Q1) 481.2 

(M)
+
. 

magaliTi 177 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfinil)meTil)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 500 mg meTil 4-
(brommeTil)benzoatis urTierTqmedebas 4H-1,2,4-triazol-3-TiolTan. 

Semdeg axorcieleben 542 mg meTil 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilTio)meTil) 
benzoatis reaqcias proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 
meTil 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfinil)meTil)benzoatis da meTil 4-

((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfonil)meTil)benzoatis daaxloebiT 1 : 9 
narevs. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 467 mg narevis 

hidrolizs da iReben 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfinil) meTil) 
benzomJavas da 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfonil)meTil) benzomJavas 
narevs. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 107 mg 4-((4H-

1,2,4-triazol-3-ilsulfinil)meTil)benzomJavas da 4-((4H-1,2,4-triazol-3-
ilsulfonil)meTil)benzomJavas narevis SeuRlebas 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinTan. narevs yofen mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfinil)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamids. MS (Q1) 438.1 (M)

+
. 

magaliTi 178 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfonil)meTil)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 107 mg 4-((4H-1,2,4-
triazol-3-ilsulfinil)meTil)benzomJavas da 4-((4H-1,2,4-triazol-3-
ilsulfonil)meTil)benzomJavas narevis SeuRlebas 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinTan. narevs yofen mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 4-((4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfonil)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-benzamids. MS (Q1) 454.3 (M)

+
. 

magaliTi 179 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4-meTil-4H-1,2,4-
triazol-3-ilsulfinil)- meTil)benzamidi 
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proceduraSi O aRwerilis mixedviT, axorcieleben 500 mg meTil 4-
(brommeTil)benzoatis urTierTqmedebas 4-meTil-4H-1,2,4-triazol-3-
TiolTan. Semdeg axorcieleben 804 mg meTil 4-((4-meTil-4H-1,2,4-
triazol-3-ilTio)meTil)benzoatis reaqcias proceduraSi R aRwerilis 
mixedviT da iReben meTil 4-((4-meTil-4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfinil) 
meTil)benzoatis da meTil 4-((4-meTil-4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfonil) 
meTil)benzoatis daaxloebiT 1 : 9 narevs. proceduraSi M aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 740 mg narevis hidrolizs da iReben 4-((4-meTil-
4H-1,2,4-triazol-3-ilsulfinil)meTil)benzomJavs da 4-((4-meTil-4H-1,2,4-
triazol-3-ilsulfonil)meTil)benzomJavas narevs. proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 114 mg 4-((4-meTil-4H-1,2,4-triazol-3-
ilsulfinil)meTil)benzomJavas da 4-((4-meTil-4H-1,2,4-triazol-3-
ilsulfonil)meTil)benzomJavas narevis SeuRlebas 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinTan. narevs yofen mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4-meTil-4H-1,2,4-triazol-3-
ilsulfinil)-meTil)benzamids. MS (Q1) 452.3 (M)

+
. 

magaliTi 180 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4-meTil-4H-1,2,4-
triazol-3-ilsulfonil)-meTil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 114 mg 4-((4-meTil-4H-

1,2,4-triazol-3-ilsulfinil)meTil)benzomJavas da 4-((4-meTil-4H-1,2,4-

triazol-3-ilsulfonil)meTil)benzomJavas narevis SeuRlebas 75 mg 4-
qlor-3-(piridin-2-il)anilinTan. narevs yofen mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((4-meTil-4H-1,2,4-
triazol-3-ilsulfonil)-meTil)benzamids. MS (Q1) 468.1 (M)

+
. 

magaliTi 181 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi  
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axorcieleben 300 mg meTil 3-(brommeTil)benzoatis reaqcias,  
proceduraSi O aRwerilis mixedviT da iReben meTil 3-
(meTilsulfonilmeTil)benzoats. axorcieleben 230 mg meTil 3-
(meTilsulfonilmeTil)benzoatis reaqcias, proceduraSi M aRwerilis 
mixedviT da iReben 3-(meTilsulfonilmeTil)benzomJavas. proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 3-(meTilsulfonilmeTil)benzomJavasTan. nedl 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS 

(Q1) 401 (M)
+
. 

magaliTi 182 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meToqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
proceduraSi N aRwerilis mixedviT, 900 mg 2-meToqsi-4-meTilbenzomJavas 
bromirebiT iReben 4-(brommeTil)-2-meToqsibenzomJavas. proceduraSi E 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 132 mg 4-(brommeTil)-2-meToqsibenzomJavasTan. 
axorcieleben 211 mg 4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-
meToqsibenzamidis reaqcias, proceduraSi O aRwerilis mixedviT, 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meToqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS (Q1) 431 (M)

+
. 

magaliTi 183 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1-(meTilsulfonil) 
eTil)benzamidi  

 
proceduraSi E aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)aniline SeuRlebas 93 mg 4-(1-bromeTil)benzomJavasTan. 
axorcieleben 153 mg 4-(1-bromeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 
benzamidis reaqcias, proceduraSi O aRwerilis mixedviT,  produqts 

asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(1-(meTilsulfonil)eTil)benzamids. MS (Q1) 415.3 

(M)
+
. 

magaliTi 184 eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil) 
benzil(meTil)fosfinati 
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90 mg 4-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids da 45 mkl 
dieTil meTilfosfonits acxeleben mikrotalRebiT dasxivebis 
pirobebSi 120°C-ze 5 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs aorTqleben 
mSral naSTamde, naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben sufTa eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzil 
(meTil) fosfinats. MS (Q1) 429 (M)

+
. 

magaliTi 185 N-(4-qlor-3-(5-(hidroqsimeTil)piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonil-meTil)benzamidi  

 
proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 ml (5-
meTilpiridin-2-il)TuTiis(II) bromidis urTierTqmedebas 4 g 1-qlor-2-
iod-4-nitrobenzolTan. 935 mg 2-(2-qlor-5-nitrofenil)-5-meTilpiridinis 
xsnars 5 ml gogirdmJavaSi nela amateben 2.25 g qromis (III) oqsids da 
sareaqcio narevs ureven ramdenile saaTis ganmavlobaSi oTaxis 
temperaturaze, reaqciis dasrulebamde. sareaqcio narevs azaveben 
yinuliani wylis damatebiT da wylian fenas 3-jer aeqstrahireben eTil 
acetatiT. gaerTianebul organul fenebs aSroben magniumis sulfatze, 
filtraven, akoncentrireben da iReben 6-(2-qlor-5-nitrofenil) 
nikotinmJavas. axorcieleben 704 mg 6-(2-qlor-5-nitrofenil)niko-
tinmJavas eTerifikacias 3.1 ml  HCl-is 4N dioqsanxsnaris gamoyenebiT 20 
ml MeOH-Si. sareaqcio narevs akoncentrireben, naSTs amuSaveben, 
aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben 
meTil 6-(2-qlor-5-nitrofenil)nikotinats. 681 mg meTil 6-(2-qlor-5-
nitrofenil)nikotinats amateben 2.1 g kalas (II) qlorids da 1 ml HCl-
is xsnars 25 ml EtOH-Si. reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio narevs 

EtOH-s acileben aorTqlebiT, naSTs aeqstrahireben eTil acetatiT da 

TEA-s Semcveli wyliT emulsiis dasawdobad. organul fenas aSroben 
magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben nedl 
meTil 6-(5-amino-2-qlorfenil)nikotinats. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 296 mg meTil 6-(5-amino-2-qlorfenil) 
nikotinatis SeuRlebas 266 mg 4-(meTilsulfonilmeTil) benzomJa-
vasTan. 518 mg meTil 6-(2-qlor-5-(4-(meTilsulfonilmeTil) 
benzamido)fenil)nikotinatis xsnars 20 ml EtOH-Si 0°C-ze nela amateben 
640 mg natriumis borhidrids. Semdeg sareaqcio narevs aduReben 
ukumacivriT 1 saaTis ganmavlobaSi, reaqciis dasrulebamde, reaqcias 
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axSoben wyliT da aeqstrahireben eTil acetatiT. organul fenas 
aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben, naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(5-
(hidroqsimeTil)piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonil-meTil)benza-
mids. MS (Q1) 431.1 (M)

+
. 

magaliTi 186 6-(2-qlor-5-(2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamido) 
fenil)nikotinati 

 
200 mg meTil 6-(5-amino-2-qlorfenil)nikotinats amuSaveben 255 mkl 2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinoil qloridiT, proceduraSi D 

aRwerilis mixedviT, produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben sufTa 6-(2-qlor-5-(2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamido) 
fenil)nikotinats. MS (Q1) 450 (M)

+
. 

magaliTi 187 N-(4-qlor-3-(5-(hidroqsimeTil)piridin-2-il)fenil)-2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
110 mg meTil 6-(2-qlor-5-(2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamido) 
fenil)nikotinatis xsnars 5 ml EtOH-Si 0°C-ze nela amateben 148 mg 
natriumis borhidrids. Semdeg sareaqcio narevs aduReben ukumacivriT 
1 saaTis ganmavlobaSi, reaqciis dasrulebamde, reaqcias axSoben 
wyliT da aeqstrahireben eTil acetatiT. organul fenas aSroben 
magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben, naSTs asufTaveben 

mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(5-
(hidroqsimeTil)piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotina-
mids. MS (Q1) 422.1 (M)

+
. 

magaliTi 188 N-(4-qlor-3-(5-(meTilkarbamoil)piridin-2-il)fenil)-2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidi  

 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 120 mg 6-(2-qlor-5-(2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamido)fenil)nikotinatis hidrolizs. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 112 mg 6-(2-qlor-5-(2-
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meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamido)fenil)nikotinmJavas SeuRlebas 
meTilaminis hidroqloridTan, produqts asufTaveben mgTq-iT Sebru-
nebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(5-(meTilkarbamoil) piridin-
2-il)fenil)-2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids. MS (Q1) 449 (M)

+
. 

magaliTi 189 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2,2,2-
trifToreTilamino)meTil)benzamidi 

 
24.9 g 2-qlor-4-(meToqsikarbonil)benzomJavas da 2 ml gogirdmJavas 
xsnars 350 ml DCM-Si -78°C-ze atareben airad izobutilens da 
gamxsnelis gajerebamde WurWels kargad xufaven. ramdenile dRis 
ganmavlobaSi oTaxis temperaturaze dayovnebis Semdeg, sareaqcio 
narevs xelaxla aciveben -78°C-mde da xdian saxuravs. sareaqcio narevs 
gamxsnels acileben koncentrirebiT, naSTs aeqstrahireben eTil 
acetatiT da bikarbonatiT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, 
filtrats akoncentrireben da iReben 31.4 g 1-t-butil 4-meTil 2-
qlorterefTalats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 

3.35 g 1-t-butil 4-meTil 2-qlorterefTalatis hidrolizs. 2.5 g 4-(t-

butoqsikarbonil)-3-qlorbenzomJavas xsnars 25 ml THF-Si aciveben 0°C-

mde da wveTobiT amateben 19.5 ml  BH3-THF kompleqsis 1M xsnars THF-Si. 
Semdeg yinulian abazanas acileben da sareaqcio narevs ureven oTaxis 
temperaturaze Tfq analizis mixedviT reaqciis dasrulebamde ~50%-iT. 
sareaqcio narevs xelaxla aciveben 0°C-mde, wveTobiT amateben 19.5 ml 

BH3-THF-s da yinulian abazanas acileben. reaqciis dasrulebis Semdeg, 
sareaqcio narevs xelaxla aciveben 0°C-mde da reaqcias axSoben 3N HCl-

is wveTobiT damatebiT. wylian fenas 2-jer aeqstrahireben eTil 
acetatiT, Semdeg organul fenas recxaven bikarbonatis xsnariT da 
marilwyliT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben 
da iReben t-butil 2-qlor-4-(hidroqsimeTil)benzoats. 564 mg t-butil 2-
qlor-4-(hidroqsimeTil) benzoatis xsnars 5 ml DCM-Si aciveben 0°C-mde 
da amateben 665 mg trifenilfosfins da 417 mg NBS-s. sareaqcio narevs 
akoncentrireben, naSTs pirdapir asufTaveben ISCO Combi-Flash-iT da 
iReben sufTa t-butil 2-qlor-4-(hidroqsimeTil)benzoats. proceduraSi 

P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 147 mg t-butil 4-(brommeTil)-2-
qlorbenzoatis urTierTqmedebas 2,2,2-trifToreTanaminTan DMSO-Si. 141 
mg t-butil 2-qlor-4-((2,2,2-trifToreTilamino)meTil)benzoats 45°C-ze 
amuSaveben  HCl-is 4N dioqsanxsnariT, akoncentrireben da iReben 2-
qlor-4-((2,2,2-trifToreTilamino)meTil)benzomJavas. proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 75 mg 2-qlor-4-((2,2,2-trifToreTilamino) 
meTil)benzomJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
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fazaze da iReben sufTa 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2,2,2-
trifToreTilamino)meTil)benzamids. MS (Q1) 454.6 (M)

+
. 

magaliTi 190 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
3.01 g t-butil 4-(brommeTil)-2-qlorbenzoatis reaqcias  axorcieleben 
proceduraSi O aRwerilis mixedviT da iReben t-butil 2-qlor-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzoats. 1.2 g t-butil 2-qlor-4-(meTilsul-
fonilmeTil)benzoats 45°C-ze amuSaveben HCl-is 4N dioqsanxsnariT, 
narevs akoncentrireben da iReben nedl 2-qlor-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 775 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 1 g 2-
qlor-4-(meTilsulfonilmeTil) benzomJavasTan. nedl produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa 2-qlor-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS (Q1) 

435 (M)
+
. 

magaliTi 191 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(meTilsulfonamido) 
nikotinamidi  

 
proceduraSi F aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 6-qlor-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamidis urTierTqmedebas meTansul-
fonamidTan da 108 mkl 2-t-butilimino-2-dieTilamino-1,3-dimeTil-
peridro-1,3,2-diazafosforinTan. nedl sareaqcio narevs akoncent-
rireben mSral naSTamde, naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(meTilsulfo-
namido)nikotinamids. MS (Q1) 403 (M)

+
. 

magaliTi 192 4-((1H-1,2,4-triazol-1-il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamidi 

 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 88 mg 4-(brommeTil)-

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis SeuRlebas 45 mg 1H-1,2,4-
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triazolTan. sareaqcio narevs aorTqleben mSral naSTamde, naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 4-((1H-1,2,4-triazol-1-
il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 390 (M)

+
. 

magaliTi 193 4-((1H-1,2,3-triazol-1-il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamidi  

 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 88 mg 4-(brommeTil)-

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis SeuRlebas 40 mkl 1H-1,2,3-
triazolTan. sareaqcio narevs aorTqleben mSral naSTamde, naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 4-((1H-1,2,3-triazol-1-
il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 390.1 (M)

+
. 

magaliTi 194 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((3,5-dimeTil-1H-

pirazol-1-il)meTil)benzamidi 

 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 70 mg 4-(brommeTil)-

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis SeuRlebas 50 mg 3,5-
dimeTil-1H-pirazolTan. sareaqcio narevs aorTqleben mSral naSTamde, 
naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-((3,5-dimeTil-1H-pirazol-1-il)meTil)benzamids. 

MS (Q1) 417.3 (M)
+
. 

magaliTi 195 4-((1H-pirazol-1-il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamidi 

 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 70 mg 4-(brommeTil)-

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidis SeuRlebas 36 mg 1H-

pirazolTan. sareaqcio narevs aorTqleben mSral naSTamde, naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 4-((1H-pirazol-1-
il)meTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 389.3 (M)

+
. 
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magaliTi 196 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-
(meTilsulfonilmeTil)nikotinamidi 

 
proceduraSi N aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1.2 g 6-
meTilnikotinmJavas bromirebas da iReben 6-(brommeTil)nikotinmJavas.  
proceduraSi E aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 87 mg 6-(brommeTil)nikotinmJavasTan. 
145 mg 6-(brommeTil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) nikotinamidis 
reaqcias axorcieleben proceduraSi O aRwerilis mixedviT, produqts 

asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-6-(meTilsulfonilmeTil)nikotinamidi. MS (Q1) 402 

(M)
+
. 

magaliTi 197 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

hidroqsikarbamimidoil)benzamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 240 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 207 mg 4-cianobenzomJavasTan. 445 mg 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-cianobenzamidis da 2.5 ml DIPEA-s 
xsnars 10 ml EtOH-Si amateben 793 mg hidroqsilaminis hidroqlorids 
da acxeleben 60°C-mde reaqciis dasrulebamde. Semdeg, sareaqcio narevs 
gamxsnels acileben aorTqlebiT, naSTs orjer aeqstrahireben wyliani 
eTil acetatiT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven da 
akoncentrireben. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

hidroqsikarbamimidoil) benzamids. MS (Q1) 367.4 (M)
+
. 

magaliTi 198 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

meToqsikarbamimidoil)benzamidi 

 
100 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-hidroqsikarbamimidoil)ben-
zamidis xsnars 1.5 ml dioqsanSi aciveben 0°C-mde. sareaqcio narevs 
nela amateben 5 ml  NaOH-is 2N xsnars da Semdeg wveTobiT amateben 33 
mkl dimeTilsulfats. yinulian abazanas acileben da sareaqcio narevs 
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ureven oTaxis temperaturaze 1 saaTis ganmavlobaSi. Semdeg sareaqcio 
narevs aorTqleben, naSTs orjer aeqstrahireben wyliani eTil 
acetatiT, aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben 
da iReben sufTa N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-meToqsikarba-
mimidoil)benzamidi. MS (Q1) 381 (M)

+
. 

magaliTi 199 N-(4-qlor-3-(4-(hidroqsimeTil)piridin-2-il)fenil)-2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamidi  

 
proceduraSi B aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 ml (4-
meTilpiridin-2-il)TuTiis(II) bromidis urTierTqmedebas 4 g 1-qlor-2-
iod-4-nitrobenzolTan. 300 mg 2-(2-qlor-5-nitrofenil)-4-meTilpiridinis 
xsnars 1.5 ml gogirdmJavaSi nela amateben 362 mg qromis (III) oqsids da 
sareaqcio narevs ureven ramdenile saaTis ganmavlobaSi oTaxis 
temperaturaze, reaqciis dasrulebamde. sareaqcio narevs azaveben 

yinulian wylis damatebiT da wylian fenas 3-jer aeqstrahireben eTil 
acetatiT. gaerTianebul organul fenebs aSroben magniumis sulfatze, 
filtraven, akoncentrireben da iReben 2-(2-qlor-5- nitrofenil) 
izonikotinmJavas. axorcieleben 300 mg 2-(2-qlor-5-nitrofenil) 
izonikotinmJavas eTerificirebas 750 mkl HCl-is 4N dioqsanxsnaris 
gamoyenebiT 10 ml MeOH-Si, 55°C-ze 16 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio 
narevs akoncentrireben, naSTs amuSaveben tutiT, aSroben magniumis 
sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben meTil 2-(2-qlor-5-
nitrofenil)izonikotinats. 259 mg meTil 2-(2-qlor-5-nitrofenil) 
izonikotinats amateben 200 mg kalas (II) qlorids da 500 mkl HCl-is 
xsnars 10 ml EtOH-Si. reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio narevs 

EtOH-s acileben aorTqlebiT da naSTs aeqstrahireben eTil acetatiT 
da emulsiis dasawdobad TEA-s Semcveli wyliT. organul fenas 
aSroben magniumis sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben 
nedl meTil 2-(5-amino-2-qlorfenil)izonikotinats. proceduraSi D 

aRwerilis mixedviT, 240 mg meTil meTil 2-(5-amino-2-
qlorfenil)izonikotinats amuSaveben 204 mkl 2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinoil qloridiT. 100 mg meTil 2-(2-qlor-5-(2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamido)fenil) izonikotinatis xsnars 5 
ml EtOH-Si 0°C-ze nela amateben 135 mg natriumis borhidrids. sareaqcio 
narevs aduReben ukumacivriT 1 saaTis ganmavlobaSi reaqciis 
dasrulebamde. reaqcias axSoben wyliT da aeqstrahireben eTil 
acetatiT. organul fenas aSroben magniumis sulfatze, filtraven, 
akoncentrireben, naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben sufTa N-(4-qlor-3-(4-(hidroqsimeTil) piridin-2-il)fenil)-2-
meTil-6-(trifTormeTil)nikotinamids. MS (Q1) 422.1 (M)

+
. 
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magaliTi 200 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilamid)benzamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 300 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 270 mg 4-nitrobenzomJavasTan. 520 mg 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-nitrobenzamidis xsnars 10 ml EtOH-

Si 2.5 ml HCl-is xsnarSi amateben 1.3 g kalas (II) qlorids da ureven 

55°C-ze. reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio narevs akoncentrireben 
da naSTs aeqstrahireben eTil acetatiT da emulsiis dasawdobad TEA-s 
Semcveli wyliT. organul fenas aSroben magniumis sulfatze, 
filtraven, akoncentrireben da iReben 4-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamids. 100 mg 4-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 
benzamids amuSaveben 30 mkl meTansulfonil qloridis da 90 mkl 

DIPEA-s xsnariT 500 mkl DCM-Si. sareaqcio narevs aorTqleben, 
amuSaveben tutiT, naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilamid)benza-
mids. MS (Q1) 402 (M)

+
. 

magaliTi 201 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1-meTileTilsul-
fonamido)benzamidi 

 
151 mg 4-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids amuSaveben 105 
mkl propan-2-sulfonil qloridis da 205 mkl DIPEA-s xsnariT 500 mkl 

DCM-Si. sareaqcio narevs aorTqleben, amuSaveben tutiT, naSTs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-4-(1-meTileTilsulfonamido)benzamids. MS (Q1) 430 (M)

+
. 

 magaliTi 202 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)benzamidi  

 
1 g meTil 4-(brommeTil)benzoats amuSaveben proceduraSi O aRwerilis 
mixedviT. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 2.77 g 
meTil 4-(meTilsulfonilmeTil)benzoatis hidrolizs. proceduraSi G 
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aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas 1.15 g 4-(meTilsulfonilmeTil)benzomJavasTan. nedl 
produqts amuSaveben tutiT, akristaleben izopropilacetatis da 
eTeris 1 : 1 Tanafardobis narevidan da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS (Q1) 401 (M)

+
. 

magaliTi 203 4-(4-acetilpiperazin-1-ilsulfonil)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 646 mkl 1-(piperazin-1-
il)eTanonTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-
qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 125 mg 4-(4-acetilpiperazin-1-
ilsulfonil)benzomJavasTan, produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 4-(4-acetilpiperazin-1-ilsulfonil)-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 499.4 (M)

+
. 

magaliTi 204 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-(2-hidroqsieTil) 
piperazin-1-ilsulfonil)benzamidi  

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 615 mkl 2-(piperazin-1-
il)eTanolTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 
4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 125 mg 4-(4-(3-hidroqsipro-
pil)piperazin-1-ilsulfonil)benzomJavasTan, produqts asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-
4-(4-(2-hidroqsieTil)piperazin-1-ilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 501.3 

(M)
+
. 

magaliTi 205 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-hidroqsipiperidin-
1-ilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 506 mkl piperidin-4-
olTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-
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3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 114 mg 4-(4-hidroqsipiperidin-1-
ilsulfonil)benzomJavasTan, produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
hidroqsipiperidin-1-ilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 472.3 (M)

+
. 

magaliTi 206 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2,6-
dimeTilmorfolinosulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 616 mkl 2,6-
dimeTilmorfolinTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 120 mg 4-
(2,6-dimeTilmorfolinosulfonil)benzomJavasTan, produqts asufTa-
veben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(2,6-dimeTilmorfolinosulfonil)benzamids. MS (Q1) 486.3 

(M)
+
. 

magaliTi 207 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3,5-
dimeTilpiperazin-1-ilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 570 mg 2,6-
dimeTilpiperazinTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 

75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 119 mg 4-(3,5-
dimeTilpiperazin-1-ilsulfonil)benzomJavasTan, produqts asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-
4-(3,5-dimeTilpiperazin-1-ilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 485.4 (M)

+
. 

magaliTi 208 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-eTilpiperazin-1-
ilsulfonil)benzamidi  

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 570 mg 1-eTilpipe-
razinTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-
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qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(4-eTilpiperazin-1-
ilsulfonil)benzomJavasTan, produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrune-
bul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-
eTilpiperazin-1-ilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 485 (M)

+
. 

magaliTi 209 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piperazin-1-
ilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 931 mg t-butil piperazin-
1-karboqsilatTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 
mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 150 mg 4-(4-(t-

butoqsikarbonil)piperazin-1-ilsulfonil)benzomJavasTan. nedl pro-
duqts amuSaveben fuZiT, amateben TFA-s Boc jgufis mosacileblad, 
naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(piperazin-1-ilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 457.1 

(M)
+
. 

magaliTi 210 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2,2,2-
trifToreTil)sulfamoil)benzamidi  

 
proceduraSi H aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
(qlorsulfonil)benzomJavas urTierTqmedebas 500 mkl 2,2,2-
trifToreTanaminTan. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 

60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 92 mg 4-(N-(2,2,2-

trifToreTil)sulfamoil)benzomJavasTan, produqts asufTaveben mgTq-

iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

(2,2,2-trifToreTil)sulfamoil)benzamids. MS (Q1) 470 (M)
+
. 

magaliTi 211 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
sulfamoilbenzamidi 
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2 g meTil 4-amino-2-qlorbenzoatis xsnars 5 ml HCl-is da 15 ml AcOH-is 
narevSi 0°C-ze wveTobiT amateben 818 mg natriumis nitritis xsnars 13 
ml wyalSi. yinulian abazanas acileben da sareaqcio narevs ureven 
oTaxis temperaturaze 15 wuTis ganmavlobaSi. imavdroulad, airadi 
gogirdis dioqsidis najer xsnars 10 ml AcOH-Si 0°C-ze amateben 460 mg 
spilenZis II qloridis dihidratis xsnars 1 ml wyalSi. natriumis 
nitritis Semcvel gacivebul xsnars nela amateben spilenZis II 
qloridisa da airadi gogirdis dioqsidis Semcvel civ xsnars. 
sareaqcio narevs aTboben oTaxis temperaturamde da ureven airis 
gamoyofis Sewyvetamde. sareaqcio narevs filtraven celitze, asxaven 
WurWelSi, romelSic moTavsebulia yinuliani wyali da ureven 
moyviTlo-narinjisferi naleqis formirebamde. yinuliani wylis xsnars 
filtraven buxneris ZabrSi, gamoyofil meTil 2-qlor-4-
(qlorsulfonil)benzoats aSroben 24 saaTis ganmavlobaSi vakuumSi. 2 
ml amoniumis 2M xsnaris MeOH-Si da 5 ml MeOH-Si 970 mkl DIPEA-s 
xsnaris narevs amateben 1 g meTil 2-qlor-4-(qlorsulfonil)benzoats. 
reaqciis dasrulebis Semdeg, sareaqcio narevs akoncentrireben, naSTs 
orjer aeqstrahireben bikarbonatis najeri xsnariT, aSroben magniumis 
sulfatze, filtraven, akoncentrireben da iReben meTil 2-qlor-4-
sulfamoilbenzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 

777 mg meTil 2-qlor-4-sulfamoilbenzoatis hidrolizs da iReben 
nedl 2-qlor-4-sulfamoilbenzomJavas. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas 91 mg nedl 2-qlor-4-sulfamoilbenzomJavasTan. nedl 

produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-sulfamoilbenzamids. MS (Q1) 422 (M)
+
. 

magaliTi 212 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piperidin-4-
ilmeTil)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 125 mg 4-((1-(t-butoqsikarbonil) 
piperidin-4-il)meTil)benzomJavasTan. nedl produqts amuSaveben HCl-is 
4N dioqsanxsnariT, aorTqleben, naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piperidin-4-
ilmeTil)benzamids. MS (Q1) 406.1 (M)

+
. 

magaliTi 213 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonamido)benzamidi 
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proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4.2 g meTil 2-qlor-
4-(meTilsulfonamido)benzoatis hidrolizs. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 1 g 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 
1.35 g 2-qlor-4-(meTilsulfonamido)benzomJavasTan. nedl produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonamido)benzamids. MS (Q1) 436.1 (M)

+
.  

magaliTi 214 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1H-imidazol-1-
il)benzamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 78 mg 4-(1H-imidazol-1-il)benzo-
mJavasTan. nedl produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(1H-imidazol-1-il)benzamidi. 

MS (Q1) 375.3 (M)
+
. 

magaliTi 215 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-
meTilpropilsulfonil)benzamidi 

 
8 g meTil 4-amino-2-qlorbenzoats xsnian 16 ml MeOH-is, 8 ml H2O-s da 
8 ml koncentrirebuli marilmJavas narevSi da aciveben 0ºC-mde. 
sareaqcio narevs wveTobiT, 30 wuTis ganmavlobaSi, amateben 3.9 g 
natriumis nitritis xsnars 15 ml H2O-Si. sareaqcio narevs ureven 0ºC-ze 

damatebiTi 1 saaTis ganmavlobaSi. 13.8 g kaliumis eTil qsanTatis 
xsnars 10 ml H2O-Si 50-60ºC-ze amateben gacivebulma diazonirebel 
narevs. sareaqcio narevs acxeleben 65ºC-mde 2 saaTis ganmavlobaSi da 
reaqciis mimdinareobas amowmeben Tfq analiziT. narevs aciveben 25ºC-

mde  da aeqstrahireben eTil acetatiT. gaerTianebul organul 
eqstraqtebs recxaven marilwyliT, aSroben (MgSO4) da akoncentrireben. 
naSTs asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-10% eTil 
acetati/heqsani) da iReben meTil 2-qlor-4-(eToqsikarbonoTioilTio) 
benzoats. 5.9 g meTil 2-qlor-4-(eToqsikarbonoTioilTio)benzoatis 
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xsnars 40 ml EtOH-Si amateben 2.6 g natriumis hidroqsidis xsnars 20 
ml H2O-Si. sareaqcio narevs acxeleben 70ºC-mde 1 saaTis ganmavlobaSi. 

reaqciis dasrulebis Semdeg, narevs aciveben 25ºC-mde da Semdeg amJaveben 

pH 3-mde 10 N HCl-is damatebiT. warmoqmnil naleqs filtraven, recxaven 

H2O-iT da iReben 2-qlor-4-merkaptobenzomJavas. 3.8 g 2-qlor-4-
merkaptobenzomJavas xsnars 40 ml 5%-iani gogirdmJava-meTanolis 
narevSi aduReben ukumacivriT azotis atmosferoSi 3 saaTis 
ganmavlobaSi. Semdeg, sareaqcio narevs akoncentrireben, naSTs amateben 
10 ml H2O-s, miRebul narevs atutianeben natriumis hidrokarbonatis 
damatebiT da aeqstrahireben eTil acetatiT. organul fenas recxaven 
marilwyliT, aSroben (MgSO4), aorTqleben da iReben meTil 2-qlor-4-
merkaptobenzoats. proceduraSi S aRwerilis mixedviT, axorcieleben 80 
mg izobutilen oqsidis urTierTqmedebas meTil 2-qlor-4-
merkaptobenzoatTan da iReben meTil 2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-
meTilpropilTio)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 190 mg meTil 2-qlor-4-(2-hidroqsi-2- meTilpropilTio) 
benzoatis hidrolizs da iReben 2-qlor-4-(2-hidroqsi-2- meTilpro-
pilTio)benzomJavas. 160 mg 2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilTio) 
benzomJavas amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 2-
qlor-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi 

G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-meTilpropilsulfonil) 
benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-meTilpro-
pilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 479.1 (M)

+
. 

magaliTi 216 (R)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsi-2- fenileTilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi S aRwerilis mixedviT, axorcieleben 150 mg (R)-stirolis 
oqsidis urTierTqmedebas meTil 2-qlor-4-merkaptobenzoatTan da 
iReben (R)-meTil 2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilTio)benzoats. 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 190 mg (R)-meTil-2-
qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilTio)benzoatis hidrolizs da iReben 

(R)-2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilTio)benzomJavas. 170 mg (R)-2-qlor-4-
(2-hidroqsi-2-fenileTilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R 

aRwerilis mixedviT, da iReben (R)-2-qlor-4-(2-hidroqsi-2- 
fenileTilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas (R)-2-
qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben (R)-2-qlor-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilsulfonil) 
benzamids. MS (Q1) 527.2 (M)

+
.  
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magaliTi 217 (S)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsi-2-fenileTil-sulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi S aRwerilis mixedviT, axorcieleben 119 mg (S)-stirolis 
oqsidis urTierTqmedebas meTil 2-qlor-4-merkaptobenzoatTan da 
iReben (S)-meTil 2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilTio)benzoats. 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 230 mg (S)-meTil-2-
qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilTio)benzoatis hidrolizs da iReben (S)-

2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilTio)benzomJavas. 180 mg (S)-2-qlor-4-(2-
hidroqsi-2-fenileTilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R 

aRwerilis mixedviT da iReben (S)-2-qlor-4-(2-hidroqsi-2-fenileTilsul-
fonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 

60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas (S)-2-qlor-4-(2-hidroqsi-
2-fenileTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben (S)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(2-hidroqsi-2-fenileTil-sulfonil)benzamids. MS (Q1) 527.0 

(M)
+
. 

magaliTi 218 (R)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)-benzamidi 

 
proceduraSi S aRwerilis mixedviT, axorcieleben 140 mg (R)-propilen 
oqsidis urTierTqmedebas meTil 2-qlor-4-merkaptobenzoatTan da 
iReben (R)-meTil 2-qlor-4-(2-hidroqsipropilTio)benzoats. proceduraSi 

M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 435 mg (R)-meTil-2-qlor-4-(2-
hidroqsipropilTio)benzoatis hidrolizs da iReben (R)-2-qlor-4-(2-
hidroqsipropilTio)benzomJavas. 403 mg (R)-2-qlor-4-(2-hidroqsipro-
pilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT da 
iReben (R)-2-qlor-4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzomJavas. procedu-
raSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 298 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas (R)-2-qlor-4-(2-hidroqsipropilsulfonil) 
benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben (R)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsipro-
pilsulfonil)-benzamids. MS (Q1) 465.1 (M)

+
. 

magaliTi 219 (S)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)-benzamidi 
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proceduraSi S aRwerilis mixedviT, axorcieleben 86 mg (S)-propilen 
oqsidis urTierTqmedebas meTil 2-qlor-4-merkaptobenzoatTan da 
iReben (S)-meTil 2-qlor-4-(2-hidroqsipropilTio)benzoats. proceduraSi 

M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 275 mg (S)-meTil-2-qlor-4-(2-
hidroqsipropilTio)benzoatis hidrolizs da iReben (S)-2-qlor-4-(2- 
hidroqsipropilTio)benzomJavas. 220 mg (S)-2-qlor-4-(2-hidroqsipro-
pilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT, da 

iReben (S)-2-qlor-4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzomJavas. procedu-
raSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 70 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas (S)-2-qlor-4-(2-hidroqsipropilsulfonil) 
benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben (S)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsipro-
pilsulfonil)-benzamids. MS (Q1) 465.0 (M)

+
. 

magaliTi 220 (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi S aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg (R)-propilen 
oqsidis urTierTqmedebas meTil 4-merkaptobenzoatTan da iReben (R)-

meTil 4-(2-hidroqsipropilTio)benzoats. 169 mg (R)-meTil 4-(2- 
hidroqsipropilTio)benzoats amuSaveben proceduraSi R aRwerilis 
mixedviT da iReben (R)-meTil 4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzoats. 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 179 mg (R)-meTil 4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)benzoatis hidrolizs da iReben (R)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 45 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 

(R)-4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 431.2 (M)

+
. 

magaliTi 221  (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)benzamidi 
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proceduraSi S aRwerilis mixedviT, axorcieleben 150 mg (S)-propilen 
oqsidis urTierTqmedebas meTil 4-merkaptobenzoatTan da iReben (S)-

meTil 4-(2-hidroqsipropilTio)benzoats. 650 mg (S)-meTil 4-(2- 
hidroqsipropilTio)benzoats amuSaveben proceduraSi R aRwerilis 
mixedviT da iReben (S)-meTil 4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzoats. 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 350 mg (S)-meTil 4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)benzoatis hidrolizs da iReben (S)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 45 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas (S)-4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzomJavasTan. produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben (S)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsipropilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 

431.3 (M)
+
. 

magaliTi 222 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piridin-3-
ilmeTilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 3-
(brommeTil)piridin hidrobromidis urTierTqmedebas meTil 4-
merkaptobenzoatTan da iReben meTil 4-(piridin-3-ilmeTilTio) 
benzoats. 980 mg meTil 4-(piridin-3-ilmeTilTio)benzoats amuSaveben 
proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben meTil 4-(piridin-3- 
ilmeTilsulfonil)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 760 mg meTil 4-(piridin-3-ilmeTilsulfonil)benzoatis 
hidrolizs da iReben 4-(piridin-3-ilmeTilsulfonil)benzomJavas. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(piridin-3-ilmeTilsulfonil) 
benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piridin-3-ilmeTilsulfonil) 
benzamids. MS (Q1) 464.1 (M)

+
. 

magaliTi 223 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piridin-2-
ilmeTilsulfonil)benzamidi 
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proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 2-
(brommeTil)piridin hidrobromidis urTierTqmedebas meTil 4-
merkaptobenzoatTan da iReben meTil 4-(piridin-2-ilmeTilTio) 
benzoats. 500 mg meTil 4-(piridin-2-ilmeTilTio)benzoats amuSaveben 
proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben meTil 4-(piridin-2- 
ilmeTilsulfonil)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 470 mg meTil 4-(piridin-2-ilmeTilsulfonil)benzoatis 
hidrolizs da iReben 4-(piridin-2-ilmeTilsulfonil)benzomJavas. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 70 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(piridin-2-ilmeTilsulfonil) 
benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(piridin-2-ilmeTilsulfonil) 
benzamids. MS (Q1) 464.1 (M)

+
.  

magaliTi 224 4-(2-amino-2-oqsoeTilsulfonil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 2.5 g 2-
bromacetamidis urTierTqmedebas meTil 4-merkaptobenzoatTan da 
iReben meTil 4-(2-amino-2-oqsoeTilTio)benzoats. 2.6 g meTil 4-(2-amino-
2-oqsoeTilTio)benzoats amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT 
da iReben meTil 4-(2-amino-2-oqsoeTilsulfonil)benzoats. procedu-
raSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g meTil 4-(2-amino-2-
oqsoeTilsulfonil)benzoatis hidrolizs da iReben 4-(2- amino-2-
oqsoeTilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 150 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-
amino-2-oqsoeTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 4-(2-amino-2-oqsoeTilsulfonil)-

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 430.2 (M)
+
. 

magaliTi 225 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)benzamidi 
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proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 2 g 2-qlor-4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 1-merkapto-2-propanolTan da 
iReben 2-qlor-4-(2-hidroqsipropilTio)benzonitrils. 2.5 g 2-qlor-4-(2-
hidroqsipropilTio)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis 
mixedviT da iReben 2-qlor-4-(2-hidroqsipropilTio)benzomJavas. 2.1 g 2-
qlor-4-(2-hidroqsipropilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R 

aRwerilis mixedviT da iReben 2-qlor-4-(2-hidroqsipropilsul-
fonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 70 
mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(2-hidroqsipro-
pilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(2-hidroqsipropilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 465.2 (M)

+
. 

magaliTi 226 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)-2-meTilbenzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 2 g 4-brom-2-
meTilbenzonitrilis urTierTqmedebas 1-merkapto-2-propanolTan da 
iReben 4-(2-hidroqsipropilTio)-2-meTilbenzonitrils. 950 mg 4-(2-
hidroqsipropilTio)-2-meTilbenzonitrils amuSaveben proceduraSi T 

aRwerilis mixedviT da iReben 4-(2-hidroqsipropilTio)-2-meTilbenzo-
mJavas. 1.0 g 4-(2-hidroqsipropilTio)-2-meTilbenzomJavas amuSaveben 
proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 4-(2-hidroqsipro-
pilsulfonil)-2-meTilbenzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-
hidroqsipropilsulfonil)-2-meTilbenzomJavasTan. produqts asufTa-
veben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(2-hidroqsipropilsulfonil)-2-meTilbenzamids. MS (Q1) 445.3 

(M)
+
. 

magaliTi 227 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-hidroqsieTilsul-
fonil)benzamidi 
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proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 5 g 4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 2-merkaptoeTanolTan da iReben 
4-(2-hidroqsieTilTio)benzonitrils. 900 mg 4-(2-hidroqsieTilTio) 
benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 

4-(2-hidroqsieTilTio)benzomJavas. 1.0 g 4-(2-hidroqsieTilTio) benzo-
mJavas amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 4-(2-
hidroqsieTilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 80 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuR-
lebas 4-(2-hidroqsieTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-4-(2-hidroqsieTilsulfonil)benzamids. MS (Q 1 ) 417.0 (M)

+
. 

magaliTi 228 4-(2-(1H-imidazol-1-il)eTilsulfonil)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)benzamidi 

 
4 g 4-(2-hidroqsieTilTio)benzonitrils amuSaveben proceduraSi R 

aRwerilis mixedviT da iReben 4-(2-hidroqsieTilsulfonil) 
benzonitrils. 2 g 4-(2-hidroqsieTilsulfonil)benzonitrilis da 4.7 g 
naxSirbadis tetrabromidis xsnars diqlormeTanSi 0ºC-ze amateben 3.0 g 
trifenilfosfins. sareaqcio narevs ayovneben oTaxis temperaturamde 
gasaTbobad da ureven 1 saaTis ganmavlobaSi. narevs azaveben 
diqlormeTaniT, recxaven H2O-iT, aSroben (MgSO4) da aorTqleben. naSTs 
asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-70% eTil acetati/heqsani) 
da iReben 4-(2-bromeTilsulfonil)benzonitrils. proceduraSi P 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 250 mg 4-(2-bromeTilsulfonil) 
benzonitrilis urTierTqmedebas imidazolTan da iReben 4-(2-(1H-

imidazol-1-il)eTilsulfonil)benzonitrils. 300 mg 4-(2-(1H-imidazol-
1-il)eTilsulfonil)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T 

aRwerilis mixedviT da iReben 4-(2-(1H-imidazol-1-il)eTilsulfonil) 
benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-
qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-(1H-imidazol-1-
il)eTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 4-(2-(1H-imidazol-1-il)eTilsulfonil)-N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 467.1 (M)
+
. 
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magaliTi 229 4-(2-(1H-pirazol-1-il)eTilsulfonil)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)benzamidi  

 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 250 mg 4-(2-
bromeTilsulfonil)benzonitrilis urTierTqmedebas pirazolTan da 
iReben 4-(2-(1H-pirazol-1-il)eTilsulfonil)benzonitrils. 300 mg 4-(2-

(1H-pirazol-1-il)eTilsulfonil)benzonitrils amuSaveben proce-
duraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 4-(2-(1H-pirazol-1-
il)eTilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-(1H-

pirazol-1-il)eTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 4-(2-(1H-pirazol-1-
il)eTilsulfonil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 

467.0 (M)
+
. 

magaliTi 230 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-(4-meTil-1H-

imidazol-1-il)eTilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 270 mg 4-(2-

bromeTilsulfonil)benzonitrilis urTierTqmedebas 4-meTilimi-
dazolTan da iReben 4-(2-(4-meTil-1H-imidazol-1-il)eTilsulfonil) 
benzonitrils. 320 mg 4-(2-(4-meTil-1H-imidazol-1-il)eTilsulfonil)ben-
zonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 4-(2-
(4-meTil-1H-imidazol-1-il)eTilsulfonil)benzomJavas. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 70 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-(4-meTil-1H-imidazol-1- 
il)eTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-(4-
meTil-1H-imidazol-1- il)eTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 481.0 (M)

+
.  

magaliTi 231 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-(3-meTil-1H-1,2,4-
triazol-1-il) eTilsulfonil)benzamidi 
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10 g Tiosemikarbazidis suspenzias 100 ml piridinSi 0ºC-ze 

morevis pirobebSi nela amateben 7.8 ml acetil qlorids. damatebis 
ganmavlobaSi temperaturas inarCuneben (0  - 4ºC) farglebSi. sareaqcio 
narevs ayovneben oTaxis temperaturamde gasaTbobad da ureven 16 
saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevis aorTqleba iZleva 1-acetil 
Tiosemikarbazids. nedl 1-acetil Tiosemikarbazids xsnian 70 ml MeOH-

Si da 12 g natriumis meToqsidSi da aduReben ukumacivriT 10 saaTis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs gamxsnels acileben, naSTs xsnian H2O-

Si, Semdeg amJaveben pH 2-mde 1N HCl-is damatebiT. warmoqmnil naleqs 
filtraven, recxaven H2O-iT da iReben 3-meTil-1,2,4-triazol-5-Tiols. 61 
mg natriumis nitritis xsnars 3 ml azotmJavas da 6 ml H2O-s narevSi 

0ºC-ze amateben 1 g 3-meTil-1,2,4-triazol-5-Tiols. sareaqcio narevs 
ureven 1 saaTis ganmavlobaSi 0ºC-ze, atutianeben natriumis karbonatis 
najeri xsnariT da akoncentrireben. naSTs xsnian MeOH-Si da 
filtraven. filtrats aorTqleben da iReben 3-meTil-1,2,4-triazols. 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 230 mg 4-(2-
bromeTilsulfonil)benzonitrilis urTierTqmedebas 3-meTil-1,2,4-
triazolTan da iReben 4-(2-(3-meTil-1H-1,2,4-triazol-1-il)eTilsul-
fonil)benzonitrils. 310 mg 4-(2-(3-meTil-1H-1,2,4-triazol-1-
il)eTilsulfonil)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis 
mixedviT da iReben 4-(2-(3-meTil-1H-1,2,4-triazol-1-il)eTilsulfonil) 
benzomJavas. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-(3-meTil-1H-1,2,4-triazol-1-il) 
eTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebru-
nebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-(3-meTil-

1H-1,2,4-triazol-1-il) eTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 482.1 (M)
+
. 

magaliTi 232 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3-
hidroqsipropilsulfonil)benzamidi  

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 5 g 4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 3-merkapto-1-propanolTan da 
iReben 4-(3-hidroqsipropilTio)benzonitrils. 1.8 g 4-(3-hidroqsipro-
pilTio)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da 
iReben 4-(3-hidroqsipropilTio)benzomJavas. 1.2 g 4-(3- hidroqsipro-
pilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT da 
iReben 4-(3-hidroqsipropilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 4-(3-hidroqsipropilsulfonil)benzomJavasTan. 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3-hidroqsipropilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 

431.3 (M)
+
. 
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magaliTi 233 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
meToqsieTilsulfonil)benzamidi 

 
500 mg meTil 4-merkaptobenzoatis, 1.6 g kaliumis karbonatis, 1.2 g 2-
bromeTilmeTileTeris da 329 mg tetrabutilamoniumis iodidis narevs 
10 ml acetonSi aduReben ukumacivriT 16 saaTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven H2O-iT da 
akoncentrireben. naSTs asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-
50% eTil acetati/ heqsani) da iReben 4-(2-meToqsieTilTio)benzoats. 240 
mg 4-(2-meToqsieTilTio)benzoats amuSaveben proceduraSi R aRwerilis 
mixedviT da iReben 4-(2-meToqsieTilsulfonil)benzoats. proceduraSi 

M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 120 mg 4-(2-
meToqsieTilsulfonil)benzoatis hidrolizs da iReben 4-(2-
meToqsieTilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 50 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-
meToqsieTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
meToqsieTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 431.0 (M)

+
. 

magaliTi 234 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(propilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g 4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 1-propanTiolTan da iReben 4-
(propilTio)benzonitrils. 860 mg 4-(propilTio)benzonitrils 

amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 4-
(propilTio)benzomJavas. 700 mg 4-(propilTio)benzomJavas amuSaveben 
proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 4-
(propilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4- 
(propilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(propilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 415.0 (M)

+
. 

magaliTi 235 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
hidroqsieTilsulfonil)benzamidi 
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proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4 g 2-qlor-4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 2-merkaptoeTanolTan da iReben 
2-qlor-4-(2-hidroqsieTilTio)benzonitrils. 1 g 2-qlor-4-(2-
hidroqsieTilTio)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis 
mixedviT da iReben 2-qlor-4-(2-hidroqsieTilTio)benzomJavas. 1 g 2-
qlor-4-(2-hidroqsieTilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R 

aRwerilis mixedviT da iReben 2-qlor-4-(2-hidroqsieTilsulfonil) 
benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-
qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(2-
hidroqsieTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(2-hidroqsieTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 451.0(M)

+
. 

magaliTi 236 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3-
hidroqsipropilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4 g 2-qlor-4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 3-merkapto-1-propanolTan da 
iReben 2-qlor-4-(3-hidroqsipropilTio)benzonitrils. 1 g 2-qlor-4-(3-
hidroqsipropilTio)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis 
mixedviT da iReben 2-qlor-4-(3-hidroqsipropilTio)benzomJavas. 1.2 g 2-
qlor-4-(3-hidroqsipropilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R 

aRwerilis mixedviT da iReben 2-qlor-4-(2-hidroqsipropilsulfonil) 
benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-
qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(2-hidroqsipro-
pilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(3-hidroqsipropilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 465.0 (M)

+
. 

magaliTi 237 4-(alilsulfonil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamidi 
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7.3 g 4-(3-hidroqsipropilTio)benzonitrils amuSaveben proceduraSi R 

aRwerilis mixedviT da iReben 4-(3-hidroqsipropilsulfonil) 
benzonitrils. 2 g 4-(3-hidroqsipropilsulfonil)benzonitrilis da 2.8 
g trifenilfosfinis xsnars 10 ml diqlormeTanSi 0ºC-ze amateben 1.9 g 

NBS-s. sareaqcio narevs ureven 0 ~5ºC-ze 1 saaTis ganmavlobaSi. narevs 
azaveben diqlormeTaniT, recxaven H2O-iT, aSroben (MgSO4) da 
aorTqleben. naSTs asufTaveben qromatografiiT silikagelze (10-70% 
eTil acetati/heqsani) da iReben 4-(3-brompropilsulfonil) 
benzonitrils. 300 mg 4-(3-brompropilsulfonil)benzonitrils 
amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 4-
(alilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 40 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-
(alilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 4-(alilsulfonil)-N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 413.2 (M)

+
. 

magaliTi 238 4-(alilsulfonil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamidi 

 
200 mg 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3-hidroqsipropilsul-
fonil)benzamidis da 169 mg trifenilfosfinis xsnars 3 ml 
diqlormeTanSi 0ºC-ze amateben 115 mg NBS-s. sareaqcio narevs ureven 0 

~5ºC-ze 1 saaTis ganmavlobaSi. narevs azaveben diqlormeTaniT, recxaven 

H2O-iT, aSroben (MgSO4) da aorTqleben. naSTs asufTaveben 
preparatiuli Tfq-iT firfitaze (60% eTil acetati/heqsani) da iReben 
4-(3-brompropilsulfonil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)ben-
zamids. 60 mg 4-(3-brompropilsulfonil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamidis da 111 mg ceziumis karbonatis xsnars 0.5 ml DMF-

Si acxeleben daxurul, mikrotalRebiT dasxivebisTvis gankuTvnil 
reaqtorSi 100ºC-ze 20 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
akoncentrireben, produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben 4-(alilsulfonil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil) 
benzamids. MS (Q1) 448.0 (M)

+
. 
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magaliTi 239 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(3-
morfolinopropilsulfonil)-benzamidi 

 
proceduraSi P aRwerilis mixedviT, axorcieleben 120 mg 4-(3-
brompropilsulfonil)-2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzami-
dis urTierTqmedebas morfolinTan da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(3-morfolinopropilsulfonil)-benzamids. MS 

(Q1) 534.0 (M)
+
. 

magaliTi 240 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-
oqsopirolidin-1-il)benzamidi 

 
500 mg 2-qlor-4-fTorbenzonitrilis, 821 mg 2-pirolidinonis da 3 g 
ceziumis karbonatis narevs 5 ml DMF-Si acxeleben daxurul, 
mikrotalRebiT dasxivebisTvis gankuTvnil reaqtorSi 100ºC-mde 15 
wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, 
recxaven H2O-iT, aSroben (MgSO4) da aorTqleben. naSTs asufTaveben 
qromatografiiT silikagelze (20-80% eTil acetati/heqsani) da iReben 
2-qlor-4-(2-oqsopirolidin-1-il)benzonitrils. 890 mg 2-qlor-4-(2-
oqsopirolidin-1-il)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis 
mixedviT da iReben 2-qlor-4-(2-oqsopirolidin-1-il)benzomJavas. 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 80 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-(2-oqsopirolidin-1-
il)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-oqsopirolidin-1-
il)benzamids. MS (Q1) 426.2 (M)

+
. 

magaliTi 241 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-oqsooqsazolidin-
3-il)benzamidi 

 
1 g meTil 4-iodbenzoatis, 399 mg 2-oqsozolidonis, 1.1 g kaliumis 
karbonatis, 34 mg N,N'-dimeTileTilendiaminis da 73 mg spilenZis 
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iodidis narevs 10 ml toluolSi acxeleben daxurul, mikrotalRebiT 
dasxivebisTvis gankuTvnil reaqtorSi 150ºC-mde 2 saaTis ganmavlobaSi. 

sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven H2O-iT, aSroben 

(MgSO4) da aorTqleben. naSTs asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (20-70% eTil acetati/heqsani) da iReben meTil 4-(2-
oqsooqsazolidin-3-il)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 530 mg meTil 4-(2-oqsooqsazolidin-3-il)benzoatis 
hidrolizs da iReben 4-(2-oqsooqsazolidin-3-il)benzomJavas. 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 70 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(2-oqsooqsazolidin-3-il)benzo-
mJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-oqsooqsazolidin-3-il)benzamids. 

MS (Q1) 394.2 (M)
+
. 

magaliTi 242 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(eTilsulfonil)-2-
meTilbenzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4 g 4-brom-2-
meTilbenzonitrilis urTierTqmedebas eTanTiolTan da iReben 4-
(eTilTio)-2-meTilbenzonitrils. 2 g 4-(eTilTio)-2-meTilbenzonitrils 
amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 4-
(eTilsulfonil)-2-meTilbenzonitrils. 2.5 g 4-(eTilsulfonil)-2-
meTilbenzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da 
iReben 4-(eTilsulfonil)-2-meTilbenzomJavas. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas 4-(eTilsulfonil)-2-meTilbenzomJavasTan. produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-4-(eTilsulfonil)-2-meTilbenzamids. MS (Q1) 415.0 (M)

+
.  

magaliTi 243 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(eTilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 4 g 2-qlor-4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas eTanTiolTan da iReben 2-qlor-
4- (eTilTio)benzonitrils. 2 g 2-qlor-4-(eTilTio)benzonitrils 

amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 2-qlor-4-
(eTilTio)benzomJavas. 1.5 g 2-qlor-4-(eTilTio)benzomJavas amuSaveben 
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proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 2-qlor-4-
(eTilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2- il)anilinis SeuRlebas 2-
qlor-4-(eTilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(eTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 435.1 (M)

+
. 

magaliTi 244 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(izopropilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 2 g 2-qlor-4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 2-propanTiolTan da iReben 2-
qlor-4-(izopropilTio)benzonitrils. 1.6 g 2-qlor-4-(izopropilTio) 
benzonitrils amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 

2-qlor-4-(izopropilTio)benzomJavas. 1 g 2-qlor-4-(izopropilTio) 
benzomJavas amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 2-
qlor-4-(izopropilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis 
SeuRlebas 2-qlor-4-(izopropilsulfonil)benzomJavasTan. produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(izopropilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 449.1 (M)

+
. 

magaliTi 245 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(izopropilsulfonil)benzamidi 

 
proceduraSi Q aRwerilis mixedviT, axorcieleben 2 g 4-
fTorbenzonitrilis urTierTqmedebas 2-propanTiolTan da iReben 4-
(izopropilTio)benzonitrils. 900 mg 4-(izopropilTio)benzonitrils 

amuSaveben proceduraSi T aRwerilis mixedviT da iReben 4-
(izopropilTio)benzomJavas. 730 mg 4-(izopropilTio)benzomJavas 

amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT da iReben 4-
(izopropilsulfonil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 75 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-
(izopropilsulfonil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(izopropilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 415.0 (M)

+
. 
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magaliTi 246 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-4-
(meTilsulfonil)benzamidi 

 
500 mg 4-brom-2-meTilbenzonitrilis da 268 mg natriumis 
TiomeToqsidis xsnars 3 ml DMF-Si ureven 1 saaTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven H2O-iT, aSroben 

(MgSO4), aorTqleben da iReben 2-meTil-4-(meTilTio)benzonitrils. 400 
mg 2-meTil-4-(meTilTio)benzonitrils amuSaveben proceduraSi T 

aRwerilis mixedviT da iReben 2-meTil-4-(meTilTio)benzomJavas. 430 mg 
2-meTil-4-(meTilTio)benzomJavas amuSaveben proceduraSi R aRwerilis 
mixedviT da iReben 2-meTil-4-(meTilsulfonil)benzomJavas. proce-
duraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 2-meTil-4-(meTilsulfonil)benzomJavasTan. 

produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-4-(meTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 401.0 

(M)
+
. 

magaliTi 247 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(meTilsulfonil) 
nikotinamidi 

 
1 g meTil 6-qlornikotinats amuSaveben proceduraSi O aRwerilis 
mixedviT da iReben meTil 6-(meTilsulfonil)nikotinats. proceduraSi 

M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 1 g meTil 6-(meTilsulfonil) 
nikotinatis hidrolizs da iReben 6-(meTilsulfonil)nikotinmJavas. 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 6-(meTilsulfonil)nikotinmJavasTan. 

produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-6-(meTilsulfonil)nikotinamids. MS (Q1) 388.1 (M)

+
. 

magaliTi 248 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-4-
fenilpirimidin-5-karboqsamidi 
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proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-meTil-2-fenil-5-pirimidin karbon-
mJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-4-fenilpirimidin-5-karboqsa-
mids. MS (Q1) 401.1 (M)

+
.  

magaliTi 249 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-1-(4-fTorfenil)-5-
meTil-1H-pirazol-4-karboqsamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 50 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 1-(4-fTorfenil)-5-meTil-1H-pirazol-
4-karbonmJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-1-(4-fTorfenil)-5-meTil-1H-

pirazol-4-karboqsamids. MS (Q1) 407.0 (M)
+
. 

magaliTi 250 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamidi 

 
450 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis, 427 mg 6-qlornikotinil 
qloridis da 1.9 g PS-DIEA-s narevs 10 ml diqlormeTanSi anjRreven 3 
saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs filtraven da recxaven 
diqlormeTaniT. filtrats akoncentrireben da iReben 6-qlor-N-(4-

qlor-3-(piridin-2-il)fenil)nikotinamids. MS (Q1) 344.2 (M)
+
. 

magaliTi 251 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-eTilpiperazin-1-
il)nikotinamidi  

 
proceduras F axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)nikotinamidis da 93 mkl 1-eTilpiperazinis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-eTilpiperazin-1-
il)nikotinamids. MS (Q1) 422.0 (M)

+
. 

magaliTi 252 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-(2-hidroqsieTil) 
piperazin-1-il)nikotinamidi 
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proceduras F axorcieleben  50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2- 
il)fenil)nikotinamidis da 90 mkl 1-(2-hidroqsieTil)piperazinis 
xsnaris gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-(2-
hidroqsieTil)piperazin-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 438.0 (M)

+
. 

magaliTi 253 (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-
hidroqsipropilamino)nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben  50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2- 
il)fenil)nikotinamidis da 57 mkl R-1-amino-2-propanolis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-hidroqsipro-
pilamino)nikotinamids. MS (Q1) 383.4 (M)

+
. 

magaliTi 254 (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-
hidroqsipropilamino)nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2- 
il)fenil)nikotinamidis da 57 mkl S-1-amino-2-propanolis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-hidroqsipro-
pilamino) nikotinamids. MS (Q1) 383.4 (M)

+
. 

magaliTi 255 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2,6-
dimeTilmorfolino)nikotinamidi 
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proceduras F axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2- 
il)fenil)nikotinamidis da 90 mkl 2,6-dimeTilmorfolinis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2,6-dimeTilmorfo-
lino)nikotinamids. MS (Q1) 423.4 (M)

+
. 

magaliTi 256 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-hidroqsipiperidin-
1-il)nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2- 
il)fenil)nikotinamidis da 74 mg 4-hidroqsipiperidinis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-
hidroqsipiperidin-1-il) nikotinamids. MS (Q1) 409.3 (M)

+
. 

magaliTi 257 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3,5-dimeTil-1H-

pirazol-1-il)nikotinamidi 

 
84 mg 3,5-dimeTilpirazolis xsnars 2 ml DMF-Si amateben 21 mg 
natriumis hidrids. sareaqcio narevs ureven 10 wuTis ganmavlobaSi da 
Semdeg amateben 100 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)niko-
tinamids. sareaqcio narevs acxeleben 140ºC-mde 16 saaTis ganmavlobaSi. 

reaqcias axSoben MeOH-iT da aorTqleben. naSTs asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3,5-
dimeTil-1H-pirazol-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 404.3 (M)

+
. 

magaliTi 258 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-oqsopiperidin-1-
il)nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)nikotinamidis da 29 mg piperazin-2-onis xsnaris gamoyenebiT 
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0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(3-oqsopiperidin-1-il)nikoti-
namids. MS (Q1) 408.3 (M)

+
. 

magaliTi 259 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-oqsopiperazin-1-
il)benzamidi 

 
1 g meTil 4-iodbenzoatis, 920 mg 4-Boc-piperazinonis, 1.1 g kaliumis 
karbonatis, 32 mg N,N'-dimeTileTilendiaminis da 70 mg spilenZis 
iodidis narevs 10 ml toluolSi acxeleben daxurul, mikrotalRebiT 
dasxivebisTvis gankuTvnil reaqtorSi 150ºC-ze 3 saaTis ganmavlobaSi. 

sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven H2O-iT, aSroben 

(MgSO4) da aorTqleben. naSTs asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (20-80% eTil acetati/heqsani) da iReben t-butil 4-(4-
(meToqsikarbonil)fenil)-3-oqsopiperazin-1-karboqsilats. proceduraSi 

M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 500 mg t-butil 4-(4-
(meToqsikarbonil)fenil)-3-oqsopiperazin-1-karboqsilatis hidrolizs 
da iReben 4-(4-(t-buthoqsikarbonil)-2-oqsopiperazin-1-il)benzomJavas. 

proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-
(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 4-(4-(t-butoqsikarbonil)-2-oqsopi-
perazin-1-il)benzomJavasTan. sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, 
recxaven natriumis hidroqsidis 0.1N xsnariT da marilwyliT, aSroben 

(MgSO4), aorTqleben da iReben t-butil 4-(4-(4-qlor-3-(piridin-2-il) 
fenilkarbamoil)fenil)-3-oqsopiperazin-1-karboqsilats. 300 mg nedl t-

butil 4-(4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)fenil)-3-oqsopi-
perazin-1-karboqsilats 1 saaTis ganmavlobaSi amuSaveben TFA-iT (2 ml), 
romelic Seicavs H2O-is kvals. sareaqcio narevs aorTqleben, nedl 
produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-oqsopiperazin-1-il)benzamids. MS (Q1) 407.3 (M)

+
. 

magaliTi 260 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-meTil-2-
oqsopiperazin-1-il)benzamidi 

 
120 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(2-oqsopiperazin-1-il)benzamids 
xsnian 2 ml DMF-Si da Semdeg amuSaveben 53 mg paraformaldehidiT, 187 
mg natriumis triacetoqsiborohidridiT da 0.2 ml AcOH-iT. 16 saaTis 
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ganmavlobaSi morevis Semdeg, sareaqcio narevs aorTqleben da nedl 

produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-
3-(piridin-2-il)fenil)-4-(4-meTil-2-oqsopiperazin-1-il)benzamids. MS (Q1) 

421.3 (M)
+
. 

magaliTi 261 2-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonil)benzamidi 

 
2.2 g meTil 4-(meTilsulfonil)-2-nitrobenzoats amuSaveben 
proceduraSi C aRwerilis mixedviT da iReben meTil 2-amino-4-
(meTilsulfonil)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 500 mg meTil 2-amino-4-(meTilsulfonil)benzoatis 
hidrolizs da iReben 2-amino-4-(meTilsulfonil)benzomJavas. proce-
duraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 2-amino-4-(meTilsulfonil) benzomJavasTan. 

produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-amino-N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonil)  benzamids. MS (Q1) 

402.0 (M)
+
. 

magaliTi 262 2-acetamido-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonil)benzamidi 

 
90 mg 2-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonil)benza-
midis xsnars  2 ml piridinSi 0ºC-ze amateben 20 mkl acetil qlorids. 
sareaqcio narevs ayovneben oTaxis temperaturamde gasaTbobad da 
ureven 2 saaTis ganmavlobaSi. reaqcias axSoben MeOH-iT da 
aorTqleben. naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 2-
acetamido-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 444.0 (M)

+
. 

magaliTi 263 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-iod-4-
(meTilsulfonil)benzamidi  
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4 ml H2O-is da 1 ml koncentrirebuli gogirdmJavas xsnars amateben 
600 mg meTil 2-amino-4-(meTilsulfonil)benzoats. xsnars aciveben 0ºC-

mde  da nela amateben 206 mg natriumis nitritis  xsnars 1 ml H2O-Si. 
sareaqcio narevs ureven 2 saaTis ganmavlobaSi da Semdeg 0ºC-ze 

wveTobiT amateben 782 mg kaliumis iodidis xsnars 2 ml H2O-Si. 
sareaqcio narevs ayovneben oTaxis temperaturamde gasaTbobad da 
ureven 5 saaTis ganmavlobaSi. narevs aeqstrahireben eTil acetatiT. 
gaerTianebul organul eqstraqtebs recxaven Na2S2O3-is najeri xsnariT, 
aSroben (MgSO4) da aorTqleben. naSTs asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (5-50% eTil acetati/heqsani) da iReben meTil 2-iod-4-
(meTilsulfonil)benzoats. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 160 mg meTil 2-iod-4-(meTilsulfonil)benzoatis 
hidrolizs da iReben 2-iod-4-(meTilsulfonil)benzomJavas. procedu-
raSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 60 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 2-iod-4-(meTilsulfonil)benzomJavasTan. pro-
duqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-2-iod-4-(meTilsulfonil)benzamids. MS (Q1) 513.0 

(M)
+
. 

magaliTi 264 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-((3S,5R)-3,5-
dimeTilpiperazin-1-il)-2-meTilnikotinamidi 

 
(0.04 moli) meTil proplolatis da eTil 3-aminokrotonatis 
steqiometrul raodenobebs acxeleben 140ºC-ze 1 saaTis ganmavlobaSi. 1 
g nedli (2E,4Z)-meTil-4-(1-aminoeTiliden)-5-oqsooqt-2-enoatis xsnars 4 
ml DMF-Si acxeleben daxurul, mikrotalRebiT dasxivebisTvis 
gankuTvnil reaqtorSi 230ºC-mde 40 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio 
narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven H2O-iT, aSroben (MgSO4), 

aorTqleben da iReben nedl eTil 6-hidroqsi-2-meTilnikotinats. 800 mg 
nedli eTil 6-hidroqsi-2-meTilnikotinatis narevs 4 ml fosforis 
oqsiqloridSi acxeleben daxurul, mikrotalRebiT dasxivebisTvis 
gankuTvnil reaqtorSi 150ºC-mde 15 wuTis ganmavlobaSi. sareaqcio 
narevs asxaven yinulian wyalSi da aeqstrahireben dieTil eTeriT. 
gaerTianebul organul fenebs aSroben (MgSO4) da aorTqleben. naSTs 
asufTaveben qromatografiiT silikagelze (0-20% eTil acetati/heqsani) 
da iReben eTil 6-qlor-2-meTilnikotinats. proceduraSi M aRwerilis 
mixedviT, axorcieleben 400 mg eTil 6-qlor-2-meTilnikotinatis 
hidrolizs da iReben 6-qlor-2-meTilnikotinmJavas. proceduraSi G 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben 300 mg 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilinis SeuRlebas 6-qlor-2-meTilnikotinmJavasTan. sareaqcio 
narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven natriumis hidroqsidis 0.1N 

GE  P  2014  6060  B



 

 

185 

xsnariT da marilwyliT, aSroben (MgSO4), aorTqleben da iReben 6-
qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTilnikotinamids.  procedu-
ras F axorcieleben 100 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-
meTilnikotinamidis da 128 mg 2,6-dimeTilpiperazinis xsnaris 
gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-((3S,5R)-3,5-
dimeTilpiperazin-1-il)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 436.3 (M)

+
. 

magaliTi 265 (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-
meTilpiperazin-1-il)nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 100 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2- meTilnikotinamidis da 112 mg S-(-)-2-meTilpiperizinis 
xsnaris gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-
meTil-6-(3-meTilpiperazin-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 422.3 (M)

+
. 

magaliTi 266 (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-
meTilpiperazin-1-il)nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 100 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 112 mg R-(+)-2-meTilpiperizinis 
xsnaris gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-
meTil-6-(3-meTilpiperazin-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 422.3 (M)

+
. 

magaliTi 267 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-
meTilpiperazin-1-il)nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 100 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 112 mg 2-meTilpiperizinis xsnaris 
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gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-
meTilpiperazin-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 422.3 (M)

+
. 

magaliTi 268 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-(2-hidroqsiacetil) 
piperazin-1-il)-2-meTilnikotinamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 100 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(piperazin-1-il)nikotinamidis SeuRlebas 
glikolmJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da 
iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-(2-hidroqsiacetil)piperazin-
1-il)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 466.3 (M)

+
. 

magaliTi 269 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(4-
(meTilsulfonil)piperazin-1-il)nikotinamidi 

 
2 g 1-Boc-piperazinis da 1.3 ml piridinis xsnars 6 ml diqlormeTanSi 

0°C-ze nela amateben 1.3 ml meTansulfonil qlorids. sareaqcio narevs 
ayovneben oTaxis temperaturamde gasaTbobad da ureven 2 saaTis 
ganmavlobaSi, Tfq analiziT monitoringis pirobebSi. reaqciis 
dasrulebis Semdeg, narevs azaveben diqlormeTaniT, recxaven H2O-iT, 
aSroben (MgSO4) da aorTqleben. naSTs asufTaveben qromatografiiT 
silikagelze (20-100% eTil acetati/heqsani) da iReben t-butil-4-
(meTilsulfonil)piperazin-1-karboqsilats. 930 mg t-butil-4-
(meTilsulfonil)piperazin-1-karboqsilats amuSaveben  HCl-is 4N 
dioqsanxsnariT 2 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs aorTqleben da 
iReben 1-(meTilsulfonil)piperazinis HCl-is marils.  proceduras F 

axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-
meTilnikotinamidis, 69 mg 1-(meTilsulfonil)piperazinis da DIEPA-s (1 
ekv.) xsnaris gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-
6-(4-(meTilsulfonil)piperazin-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 486.3 (M)

+
. 

magaliTi 270 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
Tiomorfolinonikotinamidi 
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proceduras F axorcieleben 90 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 78 mkl Tiomorfolinis xsnaris 
gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
Tiomorfolinonikotinamids. MS (Q1) 425.3 (M)

+
. 

magaliTi 271 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-
sulfonilmorfolinonikotinamidi 

 
100 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-Tiomorfolinoniko-
tinamids amuSaveben proceduraSi R aRwerilis mixedviT. produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-2-meTil-6-sulfonilmorfolinonikotinamids. MS (Q1) 457.3 

(M)
+
.  

magaliTi 272 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(2-
(pirolidin-1-il)eTilamino)-nikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 100 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 70 mkl 1-(2-aminoeTil)pirolidinis 
xsnaris gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-
6-(2-(pirolidin-1-il)eTilamino)-nikotinamids. MS (Q1) 436.0 (M)

+
. 

magaliTi 273 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-((2-
(dimeTilamino)eTil)(meTil)amino)-2-meTilnikotinamidi 
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proceduras F axorcieleben 60 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il) 
fenil)-2-meTilnikotinamidis da 66 mkl N,N,N'-trimeTileTilendiaminis 
xsnaris gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-((2-
(dimeTilamino)eTil)(meTil)ammo)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 424.0 (M)

+
. 

magaliTi 274 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-
oqsopiperazin-1-il)nikotinamidi  

 
proceduras F axorcieleben 100 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 84 mg piperazin-2-onis xsnaris 
gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-
oqsopiperazin-1-il)nikotinamids. MS (Q1) 422.3 (M)

+
. 

magaliTi 275 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-meTil-1H-

1,2,4-triazol-1-il)nikotinamidi 

 
57 mg 3-meTil-1,2,4-triazolis da 16 mg natriumis hidridis narevs 2 ml 

DMF-Si ureven 10 wuTis ganmavlobaSida amateben 80 mg 6-qlor-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTilnikotinamids. sareaqcio narevs 
acxeleben 140ºC-ze 16 saaTis ganmavlobaSi. reaqcias axSoben MeOH-iT da 
aorTqleben. naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-
(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(3-meTil-1H-1,2,4-triazol-1-
il)nikotinamids. MS (Q1) 405.3 (M)

+
. 

magaliTi 276 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(1H-1,2,4-
triazol-1-il)nikotinamidi  

 
41 mg 1,2,4-triazolis da 14 mg natriumis hidridis narevs 2 ml DMF-Si 
ureven 10 wuTis ganmavlobaSi da amateben 70 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-2-meTilnikotinamids. sareaqcio narevs acxeleben 
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140ºC-ze 6 saaTis ganmavlobaSi. reaqcias axSoben MeOH-iT da 
aorTqleben. naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(1H-1,2,4-triazol-1-
il)nikotinamids. MS (Q1) 391.4 (M)

+
. 

magaliTi 277 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(1H-

pirazol-1-il)nikotinamidi 

 
52 mg pirazolis da 18 mg natriumis hidridis narevs 2 ml DMF-Si 
ureven 10 wuTis ganmavlobaSi da amateben 90 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-2-meTilnikotinamids. sareaqcio narevs acxeleben 

140ºC-ze 5 saaTis ganmavlobaSi. reaqcias axSoben MeOH-iT da 
aorTqleben. naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(1H-pirazol-1-il)nikotinamids. 

MS (Q1) 390.0 (M)
+
. 

magaliTi 278 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(piperazin-1-
il)nikotinamidi  

 
proceduras F axorcieleben 80 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 209 mg 1-Boc-piperizinis xsnaris 
gamoyenebiT 1 ml BuOH-Si. sareaqcio narevs aorTqleben da iReben t-

butil 4-(5-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)-6-meTilpiridin-2-
il)piperazin-1-karboqsilats. 150 mg t-butil 4-(5-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenilkarbamoil)-6-meTilpiridin-2-il)piperazin-1-karboqsilats 2 
saaTis ganmavlobaSi amuSaveben TFA-iT (1 ml), romelic Seicavs H2O-is 
kvals. sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven natriumis 
hidroqsidis 0.1N xsnariT da marilwyliT, aSroben (MgSO4) da 
aorTqleben. naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben N-
(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTil-6-(piperazin-1-il)nikotinamids. MS 

(Q1) 408.3 (M)
+
. 

magaliTi 279 (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-
hidroqsipropilamino)-2-meTilnikotinamidi 
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proceduras F axorcieleben 60 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 116 mkl R-(-)-1-amino-2-propanolis 
xsnaris gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben (R)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-
hidroqsipropilamino)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 397.4 (M)

+
. 

magaliTi 280 (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-
hidroqsipropilamino)-2-meTilnikotinamidi  

 
proceduras F axorcieleben 60 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 116 mkl S-(+)-1-amino-2-propanolis 
xsnaris gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben (S)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2-
hidroqsipropilamino)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 397.4 (M)

+
. 

magaliTi 281 6-(2-(1H-imidazol-4-il)eTilamino)-N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-2-meTilnikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 60 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 93 mg histaminis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 6-(2-(1H-imidazol-4-il)eTilamino)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 433.0 (M)

+
. 

magaliTi 282 6-(4-acetilpiperazin-1-il)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidi  

 
proceduras F axorcieleben 55 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 99 mg 1-acetilpiperazinis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 6-(4-acetilpiperazin-1-il)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 450.4 (M)

+
. 

magaliTi 283 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2,6-
dimeTilmorfolino)-2-meTilnikotinamidi 
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proceduras F axorcieleben 55 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 95 mg 2,6-dimeTilmorfolinis 
xsnaris gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(2,6-
dimeTilmorfolino)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 436.2 (M)

+
. 

magaliTi 284 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-hidroqsipiperidin-
1-il)-2-meTilnikotinamidi  

 
proceduras F axorcieleben 55 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 78 mg 4-hidropiperidinis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(4-hidroqsipi-
peridin-1-il)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 422.1 (M)

+
. 

magaliTi 285 6-(3-(1H-imidazol-1-il)propilamino)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-2-meTilnikotinamidi 

 
proceduras F axorcieleben 55 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il) 
fenil)-2-meTilnikotinamidis da 92 mkl 1-(3-aminopropil)-imidazolis 
xsnaris gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 6-(3-(1H-imidazol-1-il)propilamino)-N-(4-

qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-2-meTilnikotinamids. MS (Q1) 446.1 (M)
+
. 

magaliTi 286 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(izobutilamino)-2-
meTilnikotinamidi 
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proceduras F axorcieleben 50 mg 6-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-2-meTilnikotinamidis da 70 mkl izobutilaminis xsnaris 
gamoyenebiT 0.5 ml BuOH-Si. produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(izobutilamino)-2-
meTilnikotinamids. MS (Q1) 395.4 (M)+. 

magaliTi 287 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-N

4
,N

4
-

dimeTilterefTalamidi 

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 290 mg dimeTilaminis 
hidroqloridis SeuRlebas 1 g 4-(t-butoqsikarbonil)-3-qlorbenzo-
mJavasTan. sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven 0.1N HCl-
iT, NaOH-is  0.1N xsnariT da marilwyliT, aSroben (MgSO4), aorTqleben 
da iReben t-butil 2-qlor-4-(dimeTilkarbamoil)benzoats. 1.1 g t-butil 2-
qlor-4-(dimeTilkarbamoil)benzoats 2 saaTis ganmavlobaSi amuSaveben 

TFA-iT (4 ml), romelic Seicavs H2O-is kvals. sareaqcio narevs 
aorTqleben, Semdeg naSTs amateben 0.1N HCl-s. warmoqmnil naleqs 
filtraven, recxaven H2O-iT da iReben 2-qlor-4-(dimeTilkar-
bamoil)benzomJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 
100 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 2-qlor-4-
(dimeTilkarbamoil)benzomJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N
1
-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-

N
4
,N

4
-dimeTilterefTalamids. MS (Q1) 414.1 (M)

+
. 

magaliTi 288 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-6-(morfolin-4-
karbonil)nikotinamidi  

 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, axorcieleben 63 mg morfolinis 
SeuRlebas 120 mg 5-(meToqsikarbonil)piridin-2-karbonmJavasTan. 
sareaqcio narevs azaveben eTil acetatiT, recxaven natriumis 
bikarbonatis najeri xsnariT da marilwyliT, aSroben (MgSO4), 

aorTqleben da iReben meTil 6-(morfolin-4-karbonil)nikotinats. 
proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 180 mg meTil 6-
(morfolin-4-karbonil)nikotinatis hidrolizs da iReben 6-(morfolin-4-
karbonil)nikotinmJavas. proceduraSi G aRwerilis mixedviT, 
axorcieleben 100 mg 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis SeuRlebas 6-
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(morfolin-4-karbonil)nikotinmJavasTan. produqts asufTaveben mgTq-iT 

Sebrunebul fazaze da iReben 2-qlor-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-
6-(morfolin-4-karbonil)nikotinamids. MS (Q1) 423.4 (M)

+
. 

magaliTi 289 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-hidroqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
3-hidroqsi-4-meTilbenzomJavas (6.86 g, 45.1 mmoli) xsnian meTanolSi (200 
ml), amateben  HCl-is 4N xsnars 1,4-dioqsanSi (34 ml, 0.135 mmoli HCl) da 
xsnars acxeleben 55°C-ze 18 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
akoncentrireben rotorul amaorTqlebelze, Semdeg naSTs yofen 
wyals da eTil acetats Soris. wylian nawils erTxel aeqstrahireben 
eTil acetatiT, gaerTianebul eTilacetatian eqstraqtebs erTxel 
recxaven wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben 
da iReben meTil 3-hidroqsi-4-meTilbenzoats nedli moyavisfro-
narinjisferi naleqis saxiT (6.66 g), romelsac Semdeg safexurze 
iyeneben gausufTaveblad. meTil 3-hidroqsi-4-meTilbenzoats (6.66 g, 40.1 
mmoli) xsnian diqlormeTanSi (200 ml), amateben piridins (4.3 ml, 60.2 
mmoli) da aciveben yinuliani wylis abazanaze. sareaqcio narevs 
wveTobiT amateben acetil qlorids (3.6 ml, 50.1 mmoli). xsnars 
ayovneben oTaxis temperaturamde gasaTbobad da am temperaturaze 
ureven 18 saaTis ganmavlobaSi. xsnars orjer recxaven HCl-is 1N 

wyalxsnariT, erTxel wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, 
aorTqleben da iReben meTil 3-acetoqsi-4-meTilbenzoats moyavisfro-
narinjisferi zeTis saxiT (6.93 g), romelsac Semdeg safexurze iyeneben 
gausufTaveblad. meTil 3-acetoqsi-4-meTilbenzoats (6.38 g, 30.6 mmoli) 
xsnian naxSirbadis tetraqloridSi (130 ml) da amateben benzomJavas 
peroqsianhidrids (200 mg, 0.83 mmoli) da NBS-s (5.45 g, 30.6 mmoli), Semdeg 
acxeleben 85°C-mde 3 saaTis ganmavlobaSi. oTaxis temperaturamde 
gacivebis Semdeg, xsnars filtraven Celite 545-ze, aorTqleben, 
warmoqmnil yviTeli feris naleqs asufTaveben silikagelze fleS 
qromatografiiT (5% diqlormeTani/heqsani - 35% diqlormeTani/heqsani) 
da iReben meTil 3-acetoqsi-4-(brommeTil)benzoats moTeTro feris 
naleqis saxiT (4.18 g). meTil 3-acetoqsi- 4-(brommeTil)benzoats (2.00 g, 
6.97 mmoli) iyeneben proceduraSi O da iReben meTil 3-acetoqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzoats TeTri feris naleqis saxiT (1.67 g), 
romelsac Semdeg safexurze iyeneben gausufTaveblad. proceduraSi M 

aRwerilis mixedviT, axorcieleben meTil 3-acetoqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzoatis (1.67 g, 5.83 mmoli) Sesapvnas da 
iReben 3-hidroqsi-4-(meTilsulfonilmeTil)benzomJavas TeTri feris 
naleqis saxiT (1.05 g), romelsac Semdeg safexurze iyeneben 
gausufTaveblad. 3-hidroqsi-4-(meTilsulfonilmeTil)benzomJavas (860 
mg, 3.74 mmoli) xsnian 1,4-dioqsanSi (25 ml), amateben Tionil qlorids (8 
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ml) da DMF-s (5 wveTi), Semdeg acxeleben 50ºC-ze 2 saaTis ganmavlobaSi. 
sareaqcio narevs aciveben da aorTqleben zeTis miRebiT. zeTovan 
naSTs xsnian diqlormeTanSi (40 ml), aciveben yinuliani wylis 
abazanaze da wveTobiT amateben 4-qlor-3-(piridin-2-il)anilinis (767 mg, 
3.74 mmoli) xsnars diqlormeTanSi (30 ml). sareaqcio narevs ureven 18 
saaTis ganmavlobaSi oTaxis temperaturamde SeTbobis pirobebSi. 
sareaqcio narevs azaveben diqlormeTaniT (40 ml) da energiulad 
ureven wyalSi (50 ml), am periodSi amJaveben pH 6-mde 1M limonmJavas 
damatebiT. diqlormeTanian ulufas gamoyofen da warmoqmnili naleqis 
gaxsnisTvis amateben meTanolis sakmaris raodenobas. xsnars erTxel 
recxaven wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben, 
warmoqmnil naleqs sresen diqlormeTanSi, filtraven, aSroben haerze 
da iReben 909 mg nedl produqts. produqtis ulufas (20 mg) 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 16 mg sufTa N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-hidroqsi-4-(meTilsulfonilmeTil)benza-
mids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 417 (M)

+
. 

magaliTi 290 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-izobutoqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi  

 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-hidroqsi-4-(meTilsulfonilmeTil) 
benzamids (50 mg, 0.12 mmoli) amuSaveben 1-brom-2-meTilpropaniT (26 mkl, 
0.24 mmoli), proceduraSi U aRwerilis mixedviT, da iReben 19 mg N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-izobutoqsi-4-(meTilsulfonilmeTil)ben-
zamids. MS (Q1) 473 (M)

+
. 

magaliTi 291 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-meToqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-hidroqsi-4-(meTilsulfonilmeTil) 
benzamids (50 mg, 0.12 mmoli) amuSaveben iodmeTaniT (7.5 mkl, 0.12 mmoli), 
proceduraSi U aRwerilis mixedviT, da iReben 12 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-3-meToqsi-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS 

(Q1) 431 (M)
+
. 

magaliTi 292 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-eToqsi-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi  
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N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-hidroqsi-4-(meTilsulfonilmeTil) 
benzamids (50 mg, 0.12 mmoli) amuSaveben iodeTaniT (10 mkl, 0.12 mmoli), 
proceduraSi G aRwerilis mixedviT, da iReben 22 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-3-eToqsi-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS 

(Q1) 445 (M)
+
. 

magaliTi 293 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(2-(4-
(meTilsulfonil)piperazin-1-il)eToqsi)-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-hidroqsi-4-(meTilsulfonilmeTil) 
benzamids (1.00 g, 2.40 mmoli) xsnian DMF-Si (20 ml), amateben ceziumis 
karbonats (1.56 g, 4.8 mmoli) da 1,2-dibromeTans (0.83 ml, 9.6 mmoli) da 
sareaqcio narevs ureven 50ºC-ze 18 saaTis ganmavlobaSi. reaqcias 
axSoben wyliT, atutianeben NaOH-is 10%-iani wyalxsnaris damatebiT da 
orjer aeqstrahireben eTil acetatiT. eTilacetatian eqstraqtebs 
erTxel recxaven wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, 
aorTqleben, miRebul nedl zeTs asufTaveben qromatografiiT (25% 
heqsani eTil acetatSi) da iReben 490 mg 3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids yviTeli feris 
naleqis saxiT. 3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamids (100 mg, 0.19 mmoli) xsnian DMF-Si (2.0 
ml) da amateben kaliumis karbonats (32 mg, 0.23 mmoli) da t-butil 
piperazin-1-karboqsilats (38 mg, 0.21 mmoli). sareaqcio narevs ureven 18 
saaTis ganmavlobaSi oTaxis temperaturaze, reaqcias axSoben wyliT 
da orjer aeqstrahireben eTil acetatiT. eTilacetatian eqstraqtebs 
recxaven erTxel wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, 
aorTqleben nedli zeTis miRebamde. zeTs xsnian diqlormeTanSi (1 ml) 
da 1 saaTis ganmavlobaSi amuSaveben trifTorZmarmJaviT (3 ml). 
sareaqcio narevs aorTqleben mSral naSTamde, nedl produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 63 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-(2-(piperazin-1-il)eTo-
qsi)benzamids TeTri feris naleqis saxiT. N-(4-qlor-3-(piridin-2-il) 
fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-(2-(piperazin-1-il)eToqsi)benzamids 
(30 mg, 0.047 mmoli) xsnian diqlormeTanSi (1.5 ml) da THF-Si (1.0 ml), 
amateben N-eTil-N-izopropilpropan-2-amins (18 mkl, 0.10 mmoli) da 
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meTansulfonils qloridi (4 mkl, 0.051 mmoli) da sareaqcio narevs 
ureven oTaxis temperaturaze 72 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
amateben N-eTil-N-izopropilpropan-2-amins (9 mkl, 0.051 mmoli) da 
meTansulfonil qlorids (4 mkl, 0.051 mmoli) da ureven 2 saaTis 
ganmavlobaSi. Semdeg, sareaqcio narevs kvlav amateben meTansulfonil 
qlorids (4 mkl, 0.051 mmoli), ureven 2 saaTis ganmavlobaSi, 
aorTqleben, warmoqmnil nedl naleqs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul 
fazaze da iReben 8 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(2-(4-
(meTilsulfonil)piperazin-1-il)eToqsi)-4-(meTilsulfonilmeTil)benza-
mids. MS (Q1) 607 (M)

+
. 

magaliTi 294 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)-3-(2-(3-oqsopiperazin-1-il)eToqsi)benzamidi 

 
3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilme-
Til)benzamids (50 mg, 0.095 mmoli) xsnian DMF-Si (1.0 ml) da 18 saaTis 
ganmavlobaSi amuSaveben kaliumis karbonatiT (18 mg, 0.13 mmoli) da 
piperazin-2-oniT (11 mg, 0.11 mmoli). sareaqcio narevs acxeleben 2.0 
saaTis ganmavlobaSi 50ºC-ze, Semdeg amateben kaliumis karbonats (18 mg, 
0.13 mmoli) da piperazin-2-ons (11 mg, 0.11 mmoli). 2 saaTis Semdeg, 
reaqcias axSoben NaOH-is 5%-iani xsnaris damatebiT da orjer 
aeqstrahireben eTil acetatiT. eTilacetatian eqstraqtebs recxaven 
erTxel wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 16 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-(2-(3-oqsopiperazin-1-
il)eToqsi)benzamids. MS (Q1) 558 (M)

+
.  

magaliTi 295 3-(2-(4-acetilpiperazin-1-il)eToqsi)-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil) 
benzamidi 

 
3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilme-
Til)benzamids (50 mg, 0.095 mmoli) xsnian DMF-Si (1.0 ml), amateben 
kaliumis karbonats (18 mg, 0.13 mmoli) da 1-(piperazin-1-il)eTanons (15 
mg, 0.11 mmoli) da ureven 18 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 
acxeleben 2.0 saaTis ganmavlobaSi 50ºC-ze, Semdeg amateben kaliumis 
karbonats (18 mg, 0.13 mmoli) da 1-(piperazin-1-il)eTanons (15 mg, 0.11 
mmoli). 2 saaTis Semdeg, reaqcias axSoben NaOH-is 5%-iani xsnaris 
damatebiT da orjer aeqstrahireben eTil acetatiT. eTilacetatian 
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eqstraqtebs recxaven erTxel wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben 

MgSO4-ze, produqts asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 

18 mg 3-(2-(4-acetilpiperazin-1-il)eToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il) 
fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS (Q1) 543 (M)

+
. 

magaliTi 296 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-3-(2-(2,6-dimeTilmorfo-
lino)eToqsi)-4-(meTilsulfonilmeTil) benzamidi 

 
3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilme-
Til)benzamids (50 mg, 0.095 mmoli) xsnian DMF-Si (1.0 ml), amateben 
kaliumis karbonats (18 mg, 0.13 mmoli) da 2,6-dimeTilmorfolins (14 
mkl, 0.11 mmoli) da ureven oTaxis temperaturaze 18 saaTis 
ganmavlobaSi. reaqcias axSoben NaOH-is 5%-iani xsnariT da orjer 
aeqstrahireben eTil acetatiT. eTilacetatian eqstraqtebs recxaven 
erTxel wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, produqts 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 20 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-3-(2-(2,6-dimeTilmorfolino)eToqsi)-4-(meTilsul-
fonilmeTil)benzamids. MS (Q1) 571 (M)

+
. 

magaliTi 297 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)-3-(2-morfolinoeToqsi) benzamidi 

 
3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilme-
Til)benzamids (50 mg, 0.095 mmoli) xsnian acetonitrilis (1.0 ml) da 

DMF-s (1.0 ml)narevSi, amateben kaliumis karbonats (16 mg, 0.12 mmoli) 
da morfolins (10 mkl, 0.11 mmoli) da ureven 18 saaTis ganmavlobaSi 
oTaxis temperaturaze. sareaqcio narevs acxeleben 50ºC-mde 8 saaTis 
ganmavlobaSi da Semdeg ureven 18 saaTis ganmavlobaSi oTaxis 
temperaturaze. reaqcias axSoben wyliT da orjer aeqstrahireben eTil 
acetatiT. eTilacetatian eqstraqtebs recxaven erTxel wyliT, erTxel 
marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben, miRebul zeTs asufTaveben 
mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 30 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-(2-morfolinoeToqsi) benzamids. 

MS (Q1) 530 (M)
+
. 

magaliTi 298 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)-3-(2-(piperidin-1-il)eToqsi)benzamidi 
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3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilme-
Til)benzamids (50 mg, 0.095 mmoli) xsnian diqlormeTanSi (1.0 ml), 
amateben trieTilamins (20 mkl, 0.15 mmoli) da piperidins (11 mkl, 0.11 
mmoli) da ureven 2.0 saaTis ganmavlobaSi oTaxis temperaturaze. 
sareaqcio narevs amateben acetonitrils (0.25 ml) da N-eTil-N-

izopropilpropan-2-amins (25 mkl, 0.19 mmoli) da ureven damatebiTi 45 
saaTis ganmavlobaSi. reaqcias axSoben wyliT da orjer aeqstrahireben 
diqlormeTaniT. diqlormeTanian eqstraqtebs erTxel recxaven wyliT, 
erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben, warmoqmnil naleqs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 17 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-(2-(piperidin-1-
il)eToqsi)benzamids. MS (Q1) 528 (M)

+
. 

magaliTi 299 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)-3-(2-(pirolidin-1-il)eToqsi) benzamidi 

 
3-(2-bromeToqsi)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilme-
Til)benzamids (40 mg, 0.076 mmoli) xsnian acetonitrilis (1.0 ml) da 

DMF-is (1.0 ml) narevSi, amateben kaliumis karbonats (16 mg, 0.12 mmoli) 
da pirolidins (7 mkl, 0.084 mmoli) da ureven 18 saaTis ganmavlobaSi 
oTaxis temperaturaze. reaqcias axSoben wyliT da orjer 
aeqstrahireben eTil acetatiT. eTilacetatian eqstraqtebs recxaven 
erTxel wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben, 
miRebul zeTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 30 mg 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-(2-
(pirolidin-1-il)eToqsi)benzamids. MS (Q1) 514 (M)

+
. 

magaliTi 300 3-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi  

 
4-(brommeTil)-3-nitrobenzomJavas (2.00 g, 7.69 mmoli) xsnian meTanolSi 
(20 ml), amateben koncentrirebuli gogirdmJavas 1 wveTs da Semdeg 
ureven 72 saaTis ganmavlobaSi oTaxis temperaturaze. sareaqcio narevs 

GE  P  2014  6060  B



 

 

199 

amateben koncentrirebuli gogirdmJavas 3 wveTs da ureven 50ºC-ze 24 
saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs gamxsnels acileben rotorul 
amaorTqlebelze, azaveben eTil acetatiT, recxaven orjer wyliT, 
erTxel NaHCO3-is najeri xsnariT, erTxel wyliT, erTxel 
marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben da iReben 1.82 g meTil 4-
(brommeTil)-3-nitrobenzoats yviTeli feris zeTis saxiT, romelsac 
Semdeg safexurze iyeneben gausufTaveblad. meTil 4-(brommeTil)-3-
nitrobenzoats (1.82 g, 6.64 mmoli) amuSaveben proceduraSi O aRwerilis 
mixedviT da iReben 1.66 g meTil 4-(meTilsulfonilmeTil)-3-
nitrobenzoats naleqis saxiT, romelsac Semdeg safexurze iyeneben 
gausufTaveblad. proceduraSi M aRwerilis mixedviT, axorcieleben 

meTil 4-(meTilsulfonilmeTil)-3-nitrobenzoatis (1.66 g, 6.07 mmoli) 
Sesapvnas da iReben 1.21 g 4-(meTilsulfonilmeTil)-3-nitrobenzomJavas 
narinjisferi naleqis saxiT, romelsac Semdeg safexurze iyeneben 
gausufTaveblad. 4-(meTilsulfonilmeTil)-3-nitrobenzomJavas (639 mg, 
2.46 mmoli) xsnian 1,4-dioqsanSi (15 ml), amateben Tionil qlorids (1.0 
ml) da DMF-s (1 wveTi), ureven oTaxis temperaturaze 18 saaTis 
ganmavlobaSi, Semdeg 50ºC-ze 8 saaTis ganmavlobaSi, Semdeg oTaxis 
temperaturaze 18 saaTis ganmavlobaSi. 50ºC-ze damatebiTi 4.0 saaTis 
ganmavlobaSi morevis Semdeg, sareaqcio narevs gamxsnels da Tionil 
qloridis Warb raodenobas acileben rotorul amaorTqlebelze, 
naSTs xsnian diqlormeTanSi (25.0 ml), amateben N-eTil-N-

izopropilpropan-2-amins (1.7 ml, 9.8 mmoli) da 4-qlor-3-(piridin-2-
il)anilins (503 mg, 2.46 mmoli) da ureven 20 wuTis ganmavlobaSi 
oTaxis temperaturaze, ris drosac warmoiqmneba naleqi. sareaqcio 
narevs amateben wyals, filtraven, aSroben haerze da iReben 797 mg N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-nitrobenzamids 
moyavisfro-yviTeli feris naleqis saxiT. N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)-3-nitrobenzamids (786 mg, 1.76 
mmoli) xsnian eTanolSi (74 ml) da koncentrirebul HCl-Si (12 ml),  
amateben kalas(II) qloridis dihidrats (1.31 g, 5.82 mmoli) da acxeleben 

55°C-mde 2.5 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs aciveben yinulian 
abazanaze da xsnars atutianeben trieTilaminis (10 ml) damatebiT. 
sareaqcio narevs aorTqleben, warmoqmnil yviTeli feris naleqs 
asuspendireben eTil acetatSi. suspenzias filtraven Celite 545-ze, deda 
xsnars recxaven orjer wyliT, erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, 

aorTqleben da iReben 552 mg yviTeli feris naleqs. 20 mg naleqs 
asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 13 mg sufTa 3-amino-N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamids. MS 

(Q1) 416 (M)
+
.  

magaliTi 301 3-acetamido-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 
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proceduraSi V aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-amino-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamidis (30 mg, 0.072 
mmoli) urTierTqmedebas acetil qloridTan (5.6 mkl, 0.079 moli) da 
iReben 19 mg 3-acetamido-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsul-
fonilmeTil)benzamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 458 (M)+. 

 magaliTi 302 N-(5-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)-2-
(meTilsulfonilmeTil)fenil)-2-meTil-6-
(trifTormeTil)nikotinamidi 

 
proceduraSi V aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-amino-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamidis (30 mg, 0.072 
mmoli) reaqcias 2-meTil-6-(trifTormeTil)nikotinoil qloridTan (19 
mg, 0.079 mmoli) da iReben 16 mg N-(5-(4-qlor-3-(piridin-2-il) 
fenilkarbamoil)-2-(meTilsulfonilmeTil)fenil)-2-meTil-6-(trifTor-
meTil)nikotinamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 603 (M)

+
.  

magaliTi 303 3-benzamido-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(meTilsulfonilmeTil)benzamidi 

 
proceduraSi V aRwerilis mixedviT, axorcieleben 3-amino-N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benzamidis (30 mg, 0.072 
mmoli) urTierTqmedebas benzoil qloridTan (9 mkl, 0.079 mmoli) da 
iReben 17 mg 3-benzamido-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsul-
fonilmeTil)benzamids TeTri feris naleqis saxiT. MS (Q1) 520 (M)

+
. 

magaliTi 304 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)-3-(2-(pirolidin-1-il)acetamido)benzamidi 
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3-amino-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilmeTil)benza-
mids (100 mg, 0.24 mmoli) xsnian 1,4-dioqsanSi (5.0 ml) da amateben 
trieTilamins (274 mkl, 1.97 mmoli) da 2-bromacetil bromids (121 mkl, 
1.39 mmoli). sareaqcio narevs aduReben ukumacivriT 10 wuTis 
ganmavlobaSi da ureven oTaxis temperaturaze 18 saaTis ganmavlobaSi. 
reaqcias axSoben wyliT da orjer aeqstrahireben eTil acetatiT. 
eTilacetatian eqstraqtebs filtraven, recxaven erTxel wyliT, 
erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben da iReben 158 mg 3-
(2-bromacetamido)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfonilme-
Til)benzamids yavisferi zeTis saxiTi, romelsac Semdeg safexurze 
iyeneben gausufTaveblad. nedl 3-(2-bromacetamido)-N-(4-qlor-3-(piridin-
2-il)fenil)-4-(meTilsulfonil-meTil)benzamids (158 mg) xsnian DMF-Si, 
amateben N-eTil-N-izopropilpropan-2-amins (61 mkl, 0.35 mmoli) da 
pirolidins (27 mkl, 0.32 mmoli) da ureven oTaxis temperaturaze 18 
saaTis ganmavlobaSi. reaqcias axSoben wyliT da orjer aeqstrahireben 
eTil acetatiT. eTilacetatian eqstraqtebs recxaven erTxel wyliT, 
erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben, miRebul 
moyavisfro-narinjisfer naleqs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze 
da iReben 27 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(meTilsulfo-
nilmeTil)-3-(2-(pirolidin-1-il)acetamido)benzamids TeTri feris 
fxvnilis saxiT. MS (Q1) 527 (M)

+
. 

magaliTi 305 4-(N-(3-(1H-imidazol-4-il)propil)karbamimidoil)-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidi 

 
4-qlor-3-(piridin-2-il)anilins (687 mg, 3.36 mmoli) xsnian 

diqlormeTanis (8.0 ml) da TΗF-is (8.0 ml)narevSi, amateben piridins (0.33 
ml, 4.0 mmoli) da aciveben 0ºC-mde. sareaqcio narevs amateben 4-
cianobenzoil qlorids (612 mg, 3.7 mmoli) da ureven 1.0 saaTis 
ganmavlobaSi. sareaqcio narevs azaveben diqlormeTaniT da amateben 
meTanols naleqis srulad gaxsnamde. xsnars recxaven erTxel wyliT, 
erTxel marilwyliT, aSroben MgSO4-ze, aorTqleben, warmoqmnil 
narinjisfer naleqs asufTaveben fleS-qromatografiiT silikagelis 
svetze (50% eTil acetati/50% heqsani) da iReben 908 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-cianobenzamids yviTeli feris naleqis saxiT. N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-cianobenzamids (500 mg, 1.5 mmoli) 
asuspendireben eTanolSi (75 ml) da acxeleben srul gaxsnamde. xsnars 
aciveben yinulian abazanaze da ajereben airadi HCl-iT. xsnars swrafad 
acxeleben 70ºC-mde  warmoqmnili naleqis gaxsnisTvis, aciveben yinulian 
abazanaze da  xelaxla ajereben airadi HCl-iT. Semdeg xsnars ayovneben 

0ºC-ze 18 saaTis ganmavlobaSi. xsnars kvlav ajereben airadi HCl-iT, 

acxeleben 70ºC-mde naleqis srul gaxsnamde, aciveben 0ºC-mde, xelaxla 
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ajereben airadi HCl-iT da ayovneben 0ºC-ze 18 saaTis ganmavlobaSi. 
sabolood, xsnarSi atareben airad azots 1.0 saaTis ganmavlobaSi da 
xsnars aorTqleben mSral naSTamde. naSTs xsnian meTanolSi, amateben 

MP-karbonats (2.57 g) da ureven 30 wuTis ganmavlobaSi. xsnars 
filtraven da iReben eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkar-
bamoil)benzimidatis neitralur meTanolxsnars, romelsac azaveben 
meTanoliT 0.075 M xsnaris misaRebad sakmarisi raodenobiT.   

eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 
ml 0.075M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 3-(1H-imidazol-4-
il)propan-1-aminiT (27 mkl, 0.23 mmoli), proceduraSi W aRwerilis 
mixedviT da iReben 83 mg 4-(N-(3-(1H-imidazol-4-il)propil)karba-
mimidoil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamids. MS (Q1) 459 (M)

+
. 

magaliTi 306 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2-(pirolidin-2- 
il)eTil)karbamimidoil)benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 2-(pirolidin-2-il)eTanaminiT 
(28 mkl, 0.23 mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 90 mg 

N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2-(pirolidin-2-il)eTil)karbamimi-
doil)benzamids. MS (Q1) 448 (M)

+
. 

magaliTi 307 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-((tetrahidro-
furan-2-il)meTil)karbamimidoil) benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben (tetrahidrofuran-2-
il)meTanaminiT (23 mkl, 0.23 mmoli) proceduraSi W aRwerilis mixedviT 
da iReben 76 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-((tetrahidrofuran-
2- il)meTil)karbamimidoil)benzamids. MS (Q1) 435 (M)

+
. 

magaliTi 308 4-(N-(2-(1H-imidazol-4-il)eTil)karbamimidoil)-N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)benzamidi 
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eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 2-(1Η-imidazol-4-il)eTanaminiT 
(25 mg, 0.23 mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 90 mg 4-

(N-(2-(1H-imidazol-4-il)eTil)karbamimidoil)-N-(4-qlor-3-(piridin-2-
il)fenil)benzamids. MS (Q1) 445 (M)

+
. 

magaliTi 309 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2,2,2-
trifToreTil)karbamimidoil)benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 2,2,2-trifToreTanaminiT (18 
mkl, 0.23 mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 56 mg N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2,2,2-trifToreTil)karbamimidoil) 
benzamids. MS (Q1) 433 (M)

+
.  

magaliTi 310 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2,6-
dimeTilmorfolino)(imino)meTil)-benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 2,6-dimeTilmorfoliniT (28 
mkl, 0.23 mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 74 mg N-

(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-((2,6-dimeTilmorfolino)(imino)meTil)-
benzamids. MS (Q1) 449 (M)

+
. 

magaliTi 311 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(3-
meToqsipropil)karbamimidoil)-benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 3-meToqsipropan-1-aminiT (23 mkl, 
0.23 mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 68 mg N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(3-meToqsipropil)karbamimidoil)-
benzamids. MS (Q1) 423 (M)

+
. 
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magaliTi 312 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2-
meToqsieTil)karbamimidoil)benzamidi  

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 2-meToqsieTanaminiT (19 mkl, 0.23 
mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 50 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(N-(2-meToqsieTil)karbamimidoil)benzamids. MS 

(Q1) 409 (M)
+
. 

magaliTi 313 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

cikloheqsilkarbamimidoil)benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben cikloheqsanaminiT (26 mkl, 0.23 
mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 30 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(N-cikloheqsilkarbamimidoil)benzamids. MS (Q1) 

433 (M)+. 

magaliTi 314 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(imino(4-
meTilpiperazin-1-il)meTil)benzamidi  

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 
0.075 M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben 1-meTilpiperaziniT (23 mg, 
0.23 mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 35 mg N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(imino(4-meTilpiperazin-1-il)meTil)benza-
mids. MS (Q1) 434 (M)

+
. 

magaliTi 315 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

propilkarbamimidoil)benzamidi 
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eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 0.075 

M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben propan-1-aminiT (18 mkl, 0.23 
mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 39 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(N-propilkarbamimidoil)benzamids. MS (Q1) 393 

(M)
+
. 

magaliTi 316 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(imino(pirolidin-1-
il)meTil)benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 

0.075M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben pirolidiniT (19 mkl, 0.23 
mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 25 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(imino(pirolidin-1-il)meTil)benzamids. MS (Q1) 405 

(M)
+
. 

magaliTi 317 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(N-

fenilkarbamimidoil)benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (2.0 ml 

0.075M meTanolxsnari, 0.15 mmoli) amuSaveben aniliniT (21 mkl, 0.23 
mmoli), proceduraSi W aRwerilis mixedviT da iReben 7 mg N-(4-qlor-3-
(piridin-2-il)fenil)-4-(N-fenilkarbamimidoil)benzamids. MS (Q1) 427 (M)

+
. 

magaliTi 318 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(imino(morfolino)meTil)benzamidi 

 
N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-cianobenzamids (300 mg, 0.899 mmoli) 
asuspendireben 45 ml eTanolSi da amuSaveben HCl-iT gajerebuli 10 ml 
eTanoliT. sareaqcio narevs ayovneben 0ºC-ze 3 dRis ganmavlobaSi, 
Semdeg acxeleben 75°C-ze 3.0 saaTis ganmavlobaSi da aciveben oTaxis 
temperaturamde da ayovneben 18 saaTis ganmavlobaSi. sareaqcio narevs 

aciveben yinulian abazanaze da ajereben airadi HCl-iT. 0ºC-ze damatebiT 
3 dRis ganmavlobaSi dayovnebis Semdeg, xsnarSi atareben airad N2-s 1.0 
saaTis ganmavlobaSi, xsnars azaveben eTanolis sakmarisi raodenobiT 
da iReben eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidatis 
0.0155M xsnars. eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil) 
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benzimidats (17.5 ml 0.0155M eTanolxsnari, 0.27 mmoli) 3 dRis 
ganmavlobaSi amuSaveben morfoliniT (1.0 ml, 11.4 mmoli). sareaqcio 
narevs eTanols acileben aorTqlebiT, naSTs asufTaveben mgTq-iT 
Sebrunebul fazaze da iReben 30 mg N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-
(imino(morfolino)meTil)benzamids. MS (Q1) 421 (M)+. 

magaliTi 319 N-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(imino(piperidin-1-
il)meTil)benzamidi 

 
eTil 4-(4-qlor-3-(piridin-2-il)fenilkarbamoil)benzimidats (17.5 ml 

0.0155 M xsnari, 0.27 mmoli) 3 dRis ganmavlobaSi amuSaveben piperidiniT 
(1.0 ml, 10.0 mmoli). sareaqcio narevs eTanols acileben aorTqlebiT, 
naSTs asufTaveben mgTq-iT Sebrunebul fazaze da iReben 26 mg N-(4-
qlor-3-(piridin-2-il)fenil)-4-(imino(piperidin-1-il)meTil)benzamids. MS 

(Q1) 419 (M)
+
. 

magaliTi 320 hej-hog signalis gadacemis inhibirebis analizi 
Tagvis receptoris ujreduli xazebi - 10T1/2-GliLuc [S12] ujredebi 

(warmoebuli C3H10T1/2 ATCC #CCL-226 ujreduli xazidan); Tagvis 
embrionuli fibroblastebi); zrdis are: dulbekos mier 
modificirebuli iglis are (DMEM), romelsac damatebuli aqvs 10% 
xbos fetaluri Srati (FBS), 10 erTeuli/ml penicilini, 100 ug/ml 
streptomicini,  2 mM glutamini da 10 mM HEPES. 

adamianis receptoris ujreduli xazebi - HEPM-GliLuc [MZ24] - 
ujredebi (warmoebuli HEPM-dan, adamianis embrionuli sasis mezenqimi 
ATCC #CRL-1486); zrdis are: minimaluri esenciuri are (MEM; iglis 
marilis TandaswrebiT), romelsac damatebuli aqvs 10-20% xbos xbos 
fetaluri Srati (FBS), 10 erTeuli/ml penicilini, 100 ug/ml 
streptomicini,  2 mM glutamini da 10 mM HEPES pH 7.2. 

sonikuri hej-hogi-adamianis rekombinantuli SHh N-terminal 
oqtilirebuli koniugati. 

planSetebi mikrotitraciisTvis (MTPebi) - luciferazas 
analizisTvis ujredebis aTavseben 96-fosoian MTPebze (TeTri feris, 
brtyel-Ziriani, gamWvirvale). 

are luciferazas analizisTvis - DMEM, romelsac damatebuli 
aqvs 0.5% FBS, 10 erTeuli/ml penicilini, 100 ug/ml streptomicini,  2 

mM glutamini da 10 mM HEPES pH 7.2. 
PBS/Ca/Mg narevi – fosfatis buferizebuli marilxsnari (PBS), 

romelsac damatebuli aqvs 0.5 mM CaCl2 da 1 mM MgCl2. 
analizis  procedura 

S12 da MZ24 ujredebs, romlebic genetikurad modificirebulia 
imgvarad, rom isini Seicavs luciferazas gadamtangens, warmoebuls 
hej-hog-pasuxismgebeli GIi promotoriT, inaxaven qsovilis 
kulturalur fosoebSi, zrdis areSi, 37°C da 5% CO2 pirobebSi. 
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ujredul kulturebs uqvemdebareben Serwymis proceduras yovel 3-4 
dReSi. (1 : 20 – 1 : 40 s12-Tvis; 1 : 3 - 1 : 10 MZ24-Tvis). ujredebs agroveben 
da azaveben zrdis ariT imgvarad, rom SesaZlebeli iyos maTi datana 
mikrotitrul plenSetze 10,000-20,000 ujredi (s12) an 20,000-30,000 

ujredi (MZ24), 100 ul fosoze simkvriviT. Semdeg, ujredebs 
ainkubireben ~24-48 saaTis ganmavlobaSi 37°C da 5% CO2 pirobebSi 

daaxloebiT 24 – 48 saaTiani inkubaciis Semdeg, 
mikrotitraciisTvis gankuTvnil planSetebze zrdis ares anacvleben 
luciferazas saanalizo ariT (100 ul fosoze), akustikuri hej-hog-
oqtil koniugatis Tanaobisas an mis  gareSe, 0.1-0.3 ug/ml (S12) an 0.5-1.0 

ug/ml (MZ24) da sakvlevi naerTebis damatebis pirobebSi. Semdeg, 
ujredebs ainkubireben damatebiT 24 saaTis ganmavlobaSi. 

mikrotitrul planSetebs aanalizeben luciferazas receptoris 
genis saanalizo nakrebiT (LucLite™), mwarmoeblis mier aRweril 
proceduraSi modifikaciebis SetaniT, rac iTvaliswinebs aris 
mocilebas da  substratis gaxsnas wrfivi saliziso buferis nacvlad 
1 : 1 PBS/Ca/Mg : saliziso buferSi. PBS/Ca/Mg-s ureven 1 : 1 saliziso 
buferSi da 10 ml raodenobiT amateben TiToeul substratian 
sinjaras (1000 - saanalizo nakrebi). Semdeg, TiToeuli planSetidan 
iReben da Rvrian saanalizo ares da am substratuli narevis 100 ul-s 
amateben TiToeul fosoSi. planSetebs ainkubireben oTaxis 
temperaturaze 20-30 wT da Semdeg fardobiTi naTebis erTeulebs 
(RLUS), rac asaxavs luciferazas receptoris genis fardobiTi 
eqspresiis dones, sazRvraven Topcount rideris (Packard) an Analyst 
rideris (Molecular Devices) gamoyenebiT. gamogonebaSi aRwerili naerTebi 
am analizSi amJRavnebs Gli eqspresiis Semcirebis ubans receptoris 
ujredul xazebSi, rac hej-hog signalis gadacemis meqanizmis 
inhibirebis maCvenebelia. 
 

gamogonebis formula 

 

1. naerTi formuliT: 

N
HN

Cl

O

S
O

OHO  
2. kompozicia, romelic Seicavs naerTs, m. 1 mixedviT, da 

farmacevtulad misaReb matarebels. 

 

3. naerTis, m. 1 mixedviT, gamoyeneba  medikamentis dasamzadeblad, 
romelic gankuTvnilia ZuZumwovarSi kibos samkurnalod. 
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4. gamoyeneba, m. 3 mixedviT, sadac aRniSnuli kibo dakavSirebulia 
hejhog signalis aberantul gadacemasTan. 

 

5. gamoyeneba, m. 3 mixedviT, sadac aRniSnuli kibo aris bazalur 
ujreduli karcinoma, medulablastoma, pankreasis 
adenokarcinoma, filtvis wvril-ujredovani karcinoma, mkerdis 
karcinoma, rabdomiosarkoma, saylapavis kibo, kuWis kibo an 
sanaRvle gzebis kibo. 

 

6. gamoyeneba, m. 3 mixedviT, sadac aRniSnuli kibo aris 
neiroeqtodermaluri kibo, meningioma, hemangioma, glioblastoma, 
filtvis skvamozur ujredovani karcinoma, filtvis ara-
wvrilujredovani karcinoma, qondrosarkoma, Tirkmlis 
karcinoma, farisebri jirkvlis karcinoma an msxvili nawlavis, 
filtvis, pankreasis, sakvercxis myari simsivne an glioma. 

 

7. naerTis, m. 1 mixedviT, gamoyeneba medikamentis dasamzadeblad, 
romelic gankuTvnilia ZuZumwovarSi angiogenezis inhibirebisTvis. 

 

8. naerTis, m. 1 mixedviT, gamoyeneba medikamentis dasamzadeblad, 
romelic gankuTvnilia ujredSi hejhog signalis gadacemis 
meqanizmis inhibirebisTvis. 

 

9. naerTis, m. 1 mixedviT, gamoyeneba medikamentis dasamzadeblad, 
romelic gankuTvnilia makulis degeneraciis, asakiT 
ganpirobebuli sveli makulodistrofiis, anTebiTi/imunuri 
daavadebebis, kronis daavadebis, nawlavis anTebiTi daavadebis, 
Segrenis sindromis, asTmis, organos transplantatis ukugdebis, 
sistemuri wiTeli mgluras, revmatoiduli arTritis, 
fsoriazuli arTritis, fsoriazis an gafantuli sklerozis 
samkurnalod an depilatoruli efeqtis misaRwevad. 
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