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1. Benzofurano dariniai, kurių formulė I:
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kurioje:

R reiškia 1-piperazinilą, 4-R1-piperazinilą arba L,

R’ reiškia 2-R2-5-R3-pirol-1-ilkarbonilą, 4-R4-piperazin-1-ilkarbonilą, N,N-di(tret-butoksikarbonil)aminokarbonilą, 1,4-dihidrobenzo[d]-1,2-oksazin-3-ilkarbonilą arba 3,4-dihidrobenzo-1H-ftalazin-2-ilkarbonilą,

L reiškia Cl, Br, I arba laisvą OH grupę arba aktyvuotą esterį, imidazolidą arba alkilsulfoniloksi, turinčią 1 - 6 C atomus arba arilsulfoniloksi, turinčią 6 – 10 C atomų,

R1, R4 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia H, benzilo arba kitą amino-apsauginę grupę,

R2, R3 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia H, arba alkilą, turintį 1 – 6 C atomus,

R5, R6 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia alkilą, turintį 1 – 6 C atomus,

ir jų druskos.

2. Junginiai pagal 1 punktą:

a) (5-brombenzofuran-2-il)(2,5-dimetilpirol-1-il)metanonas;

b) (4-benzilpiperazin-1-il)[5-(4-benzilpiperazin-1-il)benzofuran-2-il]-metanonas;

c) [5-(4-benzilpiperazin-1-il)benzofuran-2-il](1,4-dihidrobenzo[d]-1,2-oksazin-3-ilmetanonas;

d) [5-(4-benzilpiperazin-1-il)benzofuran-2-il])3,4-dihidro-1H-ftalazin-2-il)metanonas;

ir jų druskos.

3. I formulės junginių pagal 1 punktą, kuriuose:

R reiškia Cl, Br, I arba 4-R1-piperazinilą,

R’ reiškia 2-R2-5-R3-pirol-1-ilkarbonilą, 4-R4-piperazin-1-ilkarbonilą, N,N-di(tret-butoksikarbonil)aminokarbonilą, 1,4-dihidrobenzo[d]-1,2-oksazin-3-ilkarbonilą arba 3,4-dihidrobenzo-1H-ftalazin-2-ilkarbonilą,

R1 reiškia benzilo arba kitą amino-apsauginę grupę,

R4 reiškia H, benzilo arba kitą amino-apsauginę grupę,

R2, R3 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia H arba alkilą, turintį 1 – 6 C atomus,

panaudojimas 1-[4-(5-cianoindol-3-il)butil]-4-(2-karbamoilbenzofuran-5-il)piperazino ir jo druskų sintezėje,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad 3-R-6-hidroksibenzaldehidas, kuriame R reiškia Cl, Br arba I, reaguoja su junginiu, kurio formulė II:

X – CH2 – CO – Q

II,

kurioje:

X reiškia Cl, Br, I arba laisvą OH grupę arba aktyvuotą esterį, imidazolidą arba alkilsulfoniloksigrupę, turinčią 1 – 6 C atomus arba arilsulfoniloksigrupę, turinčią 6 – 10 C atomų,

Q reiškia OH arba OR” ir

R” reiškia alkilą, turintį 1 – 6 anglies atomus,

siekiant gauti junginį, kurio formulė IV:
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kurioje:

R reiškia Cl, Br arba I,

ir Q reikšmės yra nurodytos,

tuo, kad tokiu būdu gautame junginyje Q yra paverčiamas Cl, Br, I arba aktyvuotu esteriu, imidazolidu arba alkilsulfoniloksigrupe, turinčia 1 – 6 C atomus arba arilsulfoniloksigrupe, turinčia 6 – 10 C atomų,

tuo, kad tokiu būdu gautas junginys reaguoja su junginiu, kurio formulė III:

R’ – H

III,

kurioje:

R’ reiškia 2-R2-5-R3-pirol-1-ilkarbonilą, 4-R4-piperazin-1-ilkarbonilą, N,N-di(tret-butoksikarbonil)aminokarbonilą, 1,4-dihidrobenzo[d]-1,2-oksazin-3-ilkarbonilą arba 3,4-dihidrobenzo-1H-ftalazin-2-ilkarbonilą,

ir R2, R3 ir R4 reikšmės yra nurodytos,

siekiant gauti junginį, kurio formulė I:

kurioje:

R reiškia Cl, Br arba I,

R’ reiškia 2-R2-5-R3-pirol-1-ilkarbonilą, 4-R4-piperazin-1-ilkarbonilą, N,N-di(tret-butoksikarbonil)aminokarbonilą, 1,4-dihidrobenzo[d]-1,2-oksazin-3-ilkarbonilą arba 3,4-dihidrobenzo-1H-ftalazin-2-ilkarbonilą,

R4 reiškia H, benzilą arba kitą amino-apsauginę grupę,

R2, R3 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia H arba alkilą, turintį 1 – 6 C atomus,

tuo, kad radikalas R šiuo būdu gautame I formulės junginyje yra paverčiamas kitu radikalu R reakcija, su pereinamųjų metalų katalize, su junginiu, kurio formulė V:

4 – R1 – piperazinas

V,

kurioje:

R1 reiškia benzilo arba amino-apsauginę grupę,

siekiant gauti junginį, kurio formulė I,

kurioje:

R reiškia 4 – R1 – piperazinilą,

R’ reiškia 2-R2-5-R3-pirol-1-ilkarbonilą, 4-R4-piperazin-1-ilkarbonilą, N,N-di(tret-butoksikarbonil)aminokarbonilą, 1,4-dihidrobenzo[d]-1,2-oksazin-3-ilkarbonilą arba 3,4-dihidrobenzo-1H-ftalazin-2-ilkarbonilą,

R1 reiškia benzilo arba kitą amino-apsauginę grupę,

R4 reiškia H, benzilo arba kitą amino-apsauginę grupę,

R2, R3 kiekvienas, nepriklausomai vienas nuo kito, reiškia H arba alkilą, turintį 1 – 6 C atomus,

tuo, kad šiuo būdu gautas I formulės junginys:

i) pirmiausiai baziniu muilinimu yra paverčiamas VI formulės junginiu ir/arba jo rūgšties adityvine druska:
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kurioje:

R reiškia 4 – R1 – piperazinilą ir

R1 reiškia benzilo arba amino-apsauginę grupę,

ir vėliau, naudojant amoniaką, yra paverčiamas junginiu, kurio formulė VII:
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kurioje:

R reiškia 4 – R1 – piperazinilą ir

R1 reiškia benzilo arba amino-apsauginę grupę,

arba

ii) naudojant amoniaką, tiesiogiai yra paverčiamas junginiu, kurio formulė VII:
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kurioje:

R reiškia 4 – R1 – piperazinilą ir

R1 reiškia benzilą arba amino-apsauginę grupę,

tuo, kad šiuo būdu gautas VII formulės junginys, pašalinant apsauginę grupę R1, yra paverčiamas 5-(1-piperazinil)-benzofuran-2-karboksamidu arba rūgšties adityvine druska ir

tuo, kad 5-(1-piperazinil)-benzofuran-2-karboksamidas reaguoja su 3-(4-chlorbutil)-5-cianoindolu, siekiant gauti 1-[4-(5-cianoindol-3-il)butil]-4-(2-karbamoilbenzofuran-5-il)piperaziną ir yra pasirinktinai paverčiamas jo rūgšties adityvine druska.

4. I formulės junginių pagal 1 punktą panaudojimas kaip tarpinių junginių vaistų sintezėje.

5. I formulės junginių pagal 1 punktą panaudojimas kaip tarpinių junginių vaistų, kurie daro poveikį centrinei nervų sistemai, sintezėje.

























