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(57) Ðåôåðàò:
Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ïîëó÷åíè 

ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I

â êîòîðîé X ïðåäñòàâë åò ñîáîé

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO 2, CN, COOR3,

CON(R3)2, COR3, SO2R4, SO2N(R3)2, CF3, F èëè

Cl, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, Hal, A, OR 3, N(R3)2,

NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3,

NR3SO2A, -C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2)n-Het, -

[C(R5)2]n-öèêëîàëêèë, COR3, SO2N(R3)2 èëè

SO2R4, R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, A, -[C(R 5)2]n-Ar

èëè -[C(R5)2]n-Het, R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -

[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het, R5 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Í èëè À', Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë,
êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí

Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2,

NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè S(O)nA,
Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé
íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè àðîìàòè÷åñêèé
ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S,
êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal,
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A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2,

NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA
è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O), A'
ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè
ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6 àòîìîâ
óãëåðîäà, À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé,
ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîì îäíà
èëè äâå ÑÍ2-ãðóïïû ìîãóò áûòü çàìåíåíû àòîìàìè
Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè
äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í ìîãóò áûòü çàìåíåíû
F, Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I, n
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2, m ïðåäñòàâë åò
ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4, è èõ ñîëåé, êîòîðûé
õàðàêòåðèçóåòñ  òåì, ÷òî

à) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû II [X-NH2], â êîòîðîé

X èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå, ïîäâåðãàþò
ðåàêöèè ñ 5-õëîð-2,3-äèãèäðî-1,4-äèîêñèíîì,
ïîëó÷à  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III

â êîòîðîé X èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
á) çàòåì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III öèêëèçóþò,

ïîëó÷à  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I, è â) ýòî
ñîåäèíåíèå íåîá çàòåëüíî ïðåâðàùàþò â åãî ñîëü
ïóòåì ïðåâðàùåíè  îñíîâàíè  èëè êèñëîòû
ôîðìóëû I â îäíó èç åãî ñîëåé. Òàêæå îïèñûâàþòñ 
ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  è ñïîñîá èõ ïîëó÷åíè .
3 í. è 25 ç.ï. ô-ëû.
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(57) Abstract: 
FIELD: chemistry.
SUBSTANCE: in method of obtaining compounds

of formula I X represents

, R1 represents NO2, CN,

COOR3, CON(R3)2, COR3, SO2R4, SO2N(R3)2, CF3,

F or Cl, R2 represents H, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2,

CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA, NR3CON(R3)2,
NR 3COOR3, NR3SO2A, -[C(R5)2]n-Ar, -

[C(R5)2)n-Het, -[C(R5)2]n-cycloalkyl, COR3, SO2N(R3)2
or SO2R4, R3 represents H, A, -[C(R5)2]n-Ar or -

[C(R5)2]n-Het, R4 represents A, -[C(R5)2]n-Ar or -

[C(R5)2]n-Het, R5 represents H or A', Ar

represents phenyl, which is unsubstituted or mono-

, di- or tri- substituted with Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2,

CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,

COR5, SO2N(R5)2 or S(O)nA, Het represents mono-
or bicyclic saturated, unsaturated or aromatic
heterocycle, containing 1-4 atoms of N, O and/or
S, which is unsubstituted or mono- or di-

substituted with Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN,
COOR 5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5,

SO2N(R5)2, S(O)nA and/or (=O), carbonyl oxygen A'

represents unbranched or branched alkyl,
containing 1-6 carbon atoms, A represents
unbranched, branched or cyclic alkyl, containing
1-12 carbon atoms, in which one or two CH2 groups
can be substituted with O or S atoms and/or
groups -CH=CH- and/or additionally 1-7 H atoms
can be substituted with F, Hal represents F, Cl,
Br or I, n represents 0, 1 or 2, m represents 0,
1, 2, 3 or 4, and their salts, which is
characterized by the following: a) compound of
formula II [X-NH2] in which X has values given
above, is subjected to reaction with 5-chlor-2,3-
dihydro-1,4-dioxin obtaining compound of formula III
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, in which

X has values given above, b) then compound of

formula III is cycled, obtaining compound of
formula I, and c) said compound is optionally
converted into its salt by converting base or
acid of formula I into one of its salts.

EFFECT: improvement of compounds properties.
28 cl, 11 ex
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RU 2 343 149 C2

Èçîáðåòåíèå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I

â êîòîðîé Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CONR(R3)2, COR3, SO2R
4, SO2N(R3)2, CF3, F

èëè Cl,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2)n-Het, -[C(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R4,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîì îäíà èëè äâå ÑÍ2-ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4,
è èõ ñîëåé, êîòîðûé õàðàêòåðèçóåòñ  òåì, ÷òî
à) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû II

â êîòîðîé Õ èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
ïîäâåðãàþò ðåàêöèè ñ 5-õëîð-2,3-äèãèäðî-1,4-äèîêñèíîì

,

ïîëó÷à  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III
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â êîòîðîé Õ èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
á) çàòåì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III öèêëèçóþò, ïîëó÷à  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I, è
â) ýòî ñîåäèíåíèå íåîá çàòåëüíî ïðåâðàùàþò â åãî ñîëü ïóòåì ïðåâðàùåíè  îñíîâàíè 

èëè êèñëîòû ôîðìóëû I â îäíó èç åãî ñîëåé.
Îáúåêòîì èçîáðåòåíè   âë åòñ  âû âëåíèå íîâûõ óëó÷øåííûõ ñïîñîáîâ ïîëó÷åíè 

ïðåäøåñòâåííèêîâ èíãèáèòîðîâ ôàêòîðà Õà.
Ïî ñðàâíåíèþ ñî ñïîñîáàìè, èçâåñòíûìè èç óðîâí  òåõíèêè, ñïîñîá ñîãëàñíî

èçîáðåòåíèþ  âë åòñ  áîëåå êîðîòêèì è áîëåå ýôôåêòèâíûì.
Èíãèáèòîðû ôàêòîðà Õà ìîãóò ïðèìåí òüñ  äë  ëå÷åíè  è ïðîôèëàêòèêè

òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé, òàêèõ êàê òðîìáîç, èíôàðêò ìèîêàðäà, àðòåðèîñêëåðîç,
âîñïàëåíèå, àïîïëåêñè , ñòåíîêàðäè , ðåñòåíîç ïîñëå ïëàñòè÷åñêèõ îïåðàöèé íà ñîñóäàõ
è ïåðåìåæàþùà ñ  õðîìîòà.

Ôàêòîð Õà ïðåäñòàâë åò ñîáîé îäíó èç ïðîòåàç, âîâëå÷åííûõ â ñëîæíûé ïðîöåññ
ñâåðòûâàíè  êðîâè. Ôàêòîð Õà êàòàëèçèðóåò ïðåâðàùåíèå ïðîòðîìáèíà â òðîìáèí.
Òðîìáèí ðàñùåïë åò ôèáðèíîãåí íà ìîíîìåðû ôèáðèíà, êîòîðûå, ïîñëå ïîïåðå÷íîãî
ñøèâàíè , èíèöèèðóþò îáðàçîâàíèå òðîìáà. Àêòèâàöè  òðîìáèíà ìîæåò ïðèâîäèòü ê
âîçíèêíîâåíèþ òðîìáîýìáîëè÷åñêèõ çàáîëåâàíèé.

Îäíàêî èíãèáèðîâàíèå òðîìáèíà ìîæåò èíãèáèðîâàòü îáðàçîâàíèå ôèáðèíà,
âîâëå÷åííîãî â ïðîöåññ îáðàçîâàíè  òðîìáîâ.

Èíãèáèðîâàíèå òðîìáèíà ìîæåò áûòü îïðåäåëåíî, íàïðèìåð, ïðè ïîìîùè ìåòîäà
G.F.Cousins è äð. â Circulation, 1996, 94, 1705-1712.

Òàêèì îáðàçîì, èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà Õà ìîæåò ïðåäîòâðàùàòü îáðàçîâàíèå
òðîìáèíà.

Èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà Õà è èçìåðåíèå àíòèêîàãóë öèîííîé è àíòèòðîìáîòè÷åñêîé
àêòèâíîñòè ìîæåò áûòü îïðåäåëåíî ñ ïîìîùüþ òðàäèöèîííûõ ñïîñîáîâ in vitro èëè in
vivo. Ïîäõîä ùèé ñïîñîá îïèñàí, íàïðèìåð, J. Hauptmann è äð. â Thrombosis and
Haemostasis 1990, 63, 220-223.

Èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà Õà ìîæåò áûòü èçìåðåíî, íàïðèìåð, ñ ïîìîùüþ ìåòîäà Ò. Hara
è äð. â Thromb. Haemostas, 1994, 71, 314-319.

Ôàêòîð êîàãóë öèè VIIa èíèöèèðóåò âíåøíþþ ÷àñòü êàñêàäà ñâåðòûâàíè  êðîâè ïîñëå
ñâ çûâàíè  ñ òêàíåâûì ôàêòîðîì è âíîñèò ñâîé âêëàä â àêòèâàöèþ ôàêòîðà Õ ñ
ïîëó÷åíèåì ôàêòîðà Õà. Òàêèì îáðàçîì, èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà VIIa ïðåäîòâðàùàåò
îáðàçîâàíèå ôàêòîðà Õà è ñîîòâåòñòâåííî ïîñëåäóþùåå îáðàçîâàíèå òðîìáèíà.

Èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà VIIa è èçìåðåíèå àíòèêîàãóë öèîííîé è àíòèòðîìáîòè÷åñêîé
àêòèâíîñòè ìîæåò áûòü îïðåäåëåíî ñ ïîìîùüþ òðàäèöèîííûõ ñïîñîáîâ in vitro èëè in
vivo. Òðàäèöèîííûé ñïîñîá äë  îïðåäåëåíè  èíãèáèðîâàíè  ôàêòîðà VIIa îïèñàí,
íàïðèìåð, Í.F.Ronning è äð. â Thrombosis Research, 1996, 84, 73-81.

Ôàêòîð êîàãóë öèè IXa ãåíåðèðóåòñ  âî âíóòðåííåì êàñêàäå ñâåðòûâàíè  êðîâè è òàêæå
âîâëåêàåòñ  â àêòèâàöèþ ôàêòîðà Õ ñ ïîëó÷åíèåì ôàêòîðà Õà. Ñëåäîâàòåëüíî,
èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà IXa ìîæåò ïðåäîòâðàùàòü îáðàçîâàíèå ôàêòîðà Õà äðóãèì ïóòåì.

Èíãèáèðîâàíèå ôàêòîðà IXa è èçìåðåíèå àíòèêîàãóë öèîííîé è àíòèòðîìáîòè÷åñêîé
àêòèâíîñòè ìîæåò áûòü îïðåäåëåíî ñ ïîìîùüþ òðàäèöèîííûõ ñïîñîáîâ in vitro èëè in
vivo. Ïîäõîä ùèé ñïîñîá îïèñàí, íàïðèìåð, J.Chang è äð. â Journal of Biological
Chemistry, 1998, 273, 12089-12094.

Êîððåë öè  ìåæäó ñîîòíîøåíèåì òêàíåâîãî ôàêòîðà TF/ôàêòîðà VIIa è ðàçâèòèåì
ðàçëè÷íûõ âèäîâ çëîêà÷åñòâåííûõ îïóõîëåé ïðîäåìîíñòðèðîâàíà Ò.Taniguchi è
N.R.Lemoine â Biomed. Health Res. (2000), 41 (Molecular Pathogenesis of Pancreatic
Cancer), 57-59. Â ïóáëèêàöè õ, ïðèâåäåííûõ íèæå, îïèñàíî ïðîòèâîîïóõîëåâîå äåéñòâèå
TF-VII è èíãèáèòîðû ôàêòîðà Õà äë  îïóõîëåé ðàçíûõ òèïîâ:

Ê.Ì.Donnelly è äð. â Thromb. Haemost. 1998; 79: 1041-1047;
E.G.Fischer è äð. â J. Clin. Invest. 104:1213-1221 (1999);
B.M.Mueller è äð. â J. Clin. Invest. 101:1372-1378 (1998);
M.E.Bromberg è äð. â Thromb. Haemost. 1999; 82:88-92.
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Â çà âêå WO 02/057236 îïèñàíû äðóãèå ñïîñîáû è ïðåäøåñòâåííèêè ìîðôîëèíîíà.
Èç ëèòåðàòóðû èçâåñòíû ñëåäóþùèå ñïîñîáû ïîëó÷åíè  2-(2-õëîðýòîêñè)àöåòàìèäîâ:

Ýòîò ñïîñîá îïèñàí, íàïðèìåð, â US 3074939, BE 776767 è DE 1922613.

Ýòîò ñïîñîá îïèñàí, íàïðèìåð, â G.May, D.Peteri, Arzneim.-Forsch. (Drug Res.) 23,
718 (1973).

Ýòîò ñïîñîá îïèñàí, íàïðèìåð, â DE 2150075.
Îäíàêî ýòè ñïîñîáû èìåþò íåäîñòàòêè. Â ÷àñòíîñòè, íåîáõîäèìî îñóùåñòâë òü ìíîãî

ñòàäèé ðåàêöèè èëè èñïîëüçîâàòü äîðîãèå èñõîäíûå âåùåñòâà.
Ì.J.Astle, J.D.Welks, J. Org. Chem. 26, 4325 (1961) îïèñàëè ñëåäóþùåå âçàèìîäåéñòâèå:

Íàìè íåîæèäàííî áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî àðèëàìèíû, ïðè óñëîâèè, ÷òî îíè èìåþò

ðÊà≤3, òàêæå âçàèìîäåéñòâóþò ñ 2-õëîðäèîêñåíîì ñ îáðàçîâàíèåì 2-(2-
õëîðýòîêñè)àöåòàìèäîâ.

Ïðèíèìà  âî âíèìàíèå Ì.J.Astle, J.D.Welks, J. Org. Chem. 26, 4325 (1961), ýòî
 âë åòñ  ñîâåðøåííî íåîæèäàííûì, òàê êàê àìèíû, òàêèå êàê àììèàê, áåíçèëàìèí, 8-
àìèíîõèíîëèí èëè 4-ìåòîêñèàíèëèí, íå ðåàãèðóþò èëè ðåàãèðóþò î÷åíü ïëîõî.

Ñðàâíåíèå çíà÷åíèé ðÊà:
Áåíçèëàìèí 9,5

Àììèàê 9,24

8-Àìèíîõèíîëèí 0,7 (NHa ãðóïïà) è 4,0 (àçîò õèíîëèíà)

Ùåëî÷íîé àçîò õèíîëèíà ïðåäîòâðàùàåò ðåàêöèþ.
4-Ìåòîêñèàíèëèí 5,4

4-Íèòðîàíèëèí 1,0

4-Öèàíîàíèëèí 1,7
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3-Íèòðîàíèëèí 2,5

2-Ìåòèë-4-íèòðîàíèëèí 1,04

Ìåòèë-4-àìèíîáåíçîàò 1,5

4-Àìèíîáåíçîôåíîí 2,2

2-Íèòðîàíèëèí -0,23

Â ýòîé ðåàêöèè áëàãîïðè òíûì  âë åòñ  äîáàâëåíèå êèñëîòû, íàïðèìåð êèñëîòû
Áðåíñòåäà, òàêîé êàê ñîë íà  êèñëîòà, èëè êèñëîòû Ëüþèñà, èëè àëüòåðíàòèâíî
äîáàâëåíèå 2,2-äèõëîðäèîêñåíà, ñîåäèíåíè , êîòîðîå, êàê èçâåñòíî èç ëèòåðàòóðû
(R.Ê.Summerbell, Í.Å.Lunk, J. Am. Chem. Soc. 79, ñòð.4802, 1957), áûñòðî äèññîöèèðóåò
íà õëîðèñòûé âîäîðîä è 2-õëîðäèîêñåí. Ðåàêöèþ ìîæíî îñóùåñòâë òü âî ìíîãèõ
ðàñòâîðèòåë õ, íàïðèìåð â òîëóîëå, àöåòîíèòðèëå, äèîêñàíå, íî òàêæå è â ìàññå, òî
åñòü áåç ðàñòâîðèòåë . Îáû÷íî òåìïåðàòóðà ðåàêöèè ñîñòàâë åò îò 0 äî 150°Ñ, êàê
ïðàâèëî, îêîëî 80°Ñ, íàïðèìåð â èíòåðâàëå 70-90°Ñ.

Ïðåèìóùåñòâî ýòîãî ñïîñîáà ñîñòîèò â ëåãêîé äîñòóïíîñòè 2-õëîðäèîêñåíà èëè 2,2-
äèõëîðäèîêñàíà.

Ïîëó÷åíèå 2,3-äèõëîðäèîêñàíà îïèñàíî, íàïðèìåð, â Ì.lyoda è äð., Heterocycles, 54,
ñòð.833, 2001. Òåðìè÷åñêîå ýëèìèíèðîâàíèå õëîðèñòîãî âîäîðîäà îïèñàíî â US 2756240. Ñ
ïîìîùüþ ýòîãî ñïîñîáà ïîëó÷àþò 2-õëîðäèîêñåí, êîòîðûé çàãð çíåí â îïðåäåëåííîì
ñîîòíîøåíèè 2,2-äèõëîðäèîêñàíîì (îáû÷íî îò 5 äî 50%).

N.V.Kuznetsov, I.I.Krasavtsev, Sov. Prog. Chem. (àíãëèéñêèé ïåðåâîä.), 44, ñòð.77,
1987, îïèñàëè ñïîñîá ïîëó÷åíè  2-õëîðäèîêñåíà èç 2,3-äèõëîðäèîêñàíà ñ ïîìîùüþ
ãèäðîêñèäà íàòðè .

Äî íàñòî ùåãî âðåìåíè öèêëèçàöè  õëîðýòîêñèàöåòàìèäîâ ñ ïîëó÷åíèåì ìîðôîëèíîíîâ
áûëà îïèñàíà òîëüêî â äâóõ ïóáëèêàöè õ: â DE 922613 è L.Fumagalli è äð. Pharmazie 30,
78 (1975).

Â îáîèõ ñëó÷à õ èñïîëüçîâàëè ïðîèçâîäíûå òðèéîäáåíçîéíîé êèñëîòû è
òðèéîäôåíèëàëêàíîâîé êèñëîòû.

Îäíàêî ýòîò ñïîñîá ïðèãîäåí òîëüêî äë  òåõ ñóáñòðàòîâ, êîòîðûå âîäîðàñòâîðèìû, êàê
â âûøåóêàçàííûõ äîêóìåíòàõ, â êîòîðûõ R âñåãäà ñîäåðæèò ñâîáîäíóþ êàðáîêñèëüíóþ
ãðóïïó.

Àâòîðàìè áûëî îáíàðóæåíî, ÷òî õëîðýòîêñèàöåòàìèäû ïðåäïî÷òèòåëüíî ìîãóò
öèêëèçîâàòüñ  ñ îáðàçîâàíèåì ìîðôîëèíîíîâ ñ ïîìîùüþ ñëàáûõ îñíîâàíèé, òàêèõ êàê,
íàïðèìåð, êàðáîíàò öåçè  èëè êàðáîíàò êàëè , â ïîäõîä ùåì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê,
íàïðèìåð, àöåòîíèòðèë.

Âûøå è â äàëüíåéøåì À ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêèë, êîòîðûé  âë åòñ  íåðàçâåòâëåííûì
(ëèíåéíûì) èëè ðàçâåòâëåííûì è èìååò 1, 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 èëè 10 àòîìîâ
óãëåðîäà. À ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìåòèë, êðîìå òîãî, ýòèë, ïðîïèë,
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èçîïðîïèë, áóòèë, èçîáóòèë, âòîð-áóòèë èëè òðåò-áóòèë, êðîìå òîãî, òàêæå ïåíòèë, 1-,
2- èëè 3-ìåòèëáóòèë, 1,1-, 1,2- èëè 2,2-äèìåòèëïðîïèë, 1-ýòèëïðîïèë, ãåêñèë, 1-, 2-,
3- èëè 4-ìåòèëïåíòèë, 1,1-, 1,2-, 1,3-, 2,2-, 2,3- èëè 3,3-äèìåòèëáóòèë, 1- èëè 2-
ýòèëáóòèë, 1-ýòèë-1-ìåòèëïðîïèë, 1-ýòèë-2-ìåòèëïðîïèë, 1,1,2- èëè 1,2,2-
òðèìåòèëïðîïèë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî, íàïðèìåð, òðèôòîðìåòèë.

À íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1, 2, 3, 4, 5 èëè 6
àòîìîâ óãëåðîäà, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèë, ýòèë, ïðîïèë, èçîïðîïèë, áóòèë, èçîáóòèë,
âòîð-áóòèë, òðåò-áóòèë, ïåíòèë, ãåêñèë èëè òðèôòîðìåòèë.

À' ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1, 2, 3, 4, 5 èëè 6 àòîìîâ
óãëåðîäà, ïðåäïî÷òèòåëüíî ìåòèë, ýòèë, ïðîïèë, èçîïðîïèë, áóòèë, èçîáóòèë, âòîð-
áóòèë, òðåò-áóòèë, ïåíòèë, ãåêñèë èëè òðèôòîðìåòèë.

Öèêëîàëêèë èìååò 3-7 àòîìîâ óãëåðîäà è ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé
öèêëîïðîïèë, öèêëîáóòèë, öèêëîïåíòèë èëè öèêëîãåêñèë.

Hal ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl èëè Br, íî òàêæå è I.
R1 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOH, COOR3, COR3 èëè Cl.
R2 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À.
R3 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar.
R4 ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé À.
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íàïðèìåð, ôåíèë, î-, ì- èëè ï-òîëèë, î-, ì- èëè ï-ýòèëôåíèë,

î-, ì- èëè ï-ïðîïèëôåíèë, î-, ì- èëè ï-èçîïðîïèëôåíèë, î-, ì- èëè ï-òðåò-áóòèëôåíèë,
î-, ì- èëè ï-ãèäðîêñèôåíèë, î-, ì- èëè ï-íèòðîôåíèë, î-, ì- èëè ï-àìèíîôåíèë, î-, ì-
èëè ï-(N-ìåòèëàìèíî)ôåíèë, î-, ì- èëè ï-(N-ìåòèëàìèíîêàðáîíèë)ôåíèë, î-, ì- èëè ï-
àöåòàìèäîôåíèë, î-, ì- èëè ï-ìåòîêñèôåíèë, î-, ì- èëè ï-ýòîêñèôåíèë, î-, ì- èëè ï-
ýòîêñèêàðáîíèëôåíèë, î-, ì- èëè ï-(N,N-äèìåòèëàìèíî)ôåíèë, î-, ì- èëè ï-(N,N-
äèìåòèëàìèíîêàðáîíèë)ôåíèë, î-, ì- èëè ï-(N-ýòèëàìèíî)ôåíèë, î-, ì- èëè ï-(N,N-
äèýòèëàìèíî)ôåíèë, î-, ì- èëè ï-ôòîðôåíèë, î-, ì- èëè ï-áðîìôåíèë, î-, ì- èëè ï-
õëîðôåíèë, î-, ì- èëè ï-(ìåòèëñóëüôîíàìèäî)ôåíèë, î-, ì- èëè ï-(ìåòèëñóëüôîíèë)ôåíèë,
áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî 2,3-, 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4- èëè 3,5-äèôòîðôåíèë, 2,3-, 2,4-,
2,5-, 2,6-, 3,4- èëè 3,5-äèõëîðôåíèë, 2,3-, 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4- èëè 3,5-
äèáðîìôåíèë, 2,4- èëè 2,5-äèíèòðîôåíèë, 2,5- èëè 3,4-äèìåòîêñèôåíèë, 3-íèòðî-4-
õëîðôåíèë, 3-àìèíî-4-õëîð-, 2-àìèíî-3-õëîð, 2-àìèíî-4-õëîð-, 2-àìèíî-5-õëîð- èëè 2-
àìèíî-6-õëîðôåíèë, 2-íèòðî-4-N,N-äèìåòèëàìèíî- èëè 3-íèòðî-4-N,N-äèìåòèëàìèíîôåíèë,
2,3-äèàìèíîôåíèë, 2,3,4-, 2,3,5-, 2,3,6-, 2,4,6-èëè 3,4,5-òðèõëîðôåíèë, 2,4,6-
òðèìåòîêñèôåíèë, 2-ãèäðîêñè-3,5-äèõëîðôåíèë, ï-éîäôåíèë, 3,6-äèõëîð-4-àìèíîôåíèë, 4-
ôòîð-3-õëîðôåíèë, 2-ôòîð-4-áðîìôåíèë, 2,5-äèôòîð-4-áðîìôåíèë, 3-áðîì-6-
ìåòîêñèôåíèë, 3-õëîð-6-ìåòîêñèôåíèë, 3-õëîð-4-àöåòàìèäîôåíèë, 3-ôòîð-4-
ìåòîêñèôåíèë, 3-àìèíî-6-ìåòèëôåíèë, 3-õëîð-4-àöåòàìèäîôåíèë èëè 2,5-äèìåòèë-4-
õëîðôåíèë.

Ar ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íàïðèìåð, ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal, A, OR5, SO2A, COOR5 èëè CN. Ar áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî
ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íàïðèìåð, ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal,
A, OA, SO2A, SO2NH2, COOR5 èëè CN, òàêîé êàê, íàïðèìåð, ôåíèë, 2-
ìåòèëñóëüôîíèëôåíèë, 2-àìèíîñóëüôîíèëôåíèë, 2-, 3- èëè 4-õëîðôåíèë, 4-ìåòèëôåíèë,
4-áðîìôåíèë, 3-ôòîð-4-ìåòîêñèôåíèë, 4-òðèôòîðìåòîêñèôåíèë, 4-ýòîêñèôåíèë, 2-
ìåòîêñèôåíèë, 3-öèàíîôåíèë èëè 4-ýòîêñèêàðáîíèëôåíèë.

Ar íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåçàìåùåííûé ôåíèë.
Het  âë åòñ  íåçàìåùåííûì èëè ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN,

COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì
êèñëîðîäîì (=O) è ïðåäñòàâë åò ñîáîé, íàïðèìåð, 2- èëè 3-ôóðèë, 2- èëè 3-òèåíèë, 1-,
2- èëè 3-ïèððîëèë, 1-, 2, 4- èëè 5-èìèäàçîëèë, 1-, 3-, 4- èëè 5-ïèðàçîëèë, 2-, 4- èëè
5-îêñàçîëèë, 3-, 4- èëè 5-èçîêñàçîëèë, 2-, 4- èëè 5-òèàçîëèë, 3-, 4- èëè 5-
èçîòèàçîëèë, 2-, 3- èëè 4-ïèðèäèë, 2-, 4-, 5- èëè 6-ïèðèìèäèíèë, áîëåå
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ïðåäïî÷òèòåëüíî 1,2,3-òðèàçîë-1-, -4- èëè -5-èë, 1,2,4-òðèàçîë-1-, -3- èëè 5-èë, 1-
èëè 5-òåòðàçîëèë, 1,2,3-îêñàäèàçîë-4- èëè -5-èë, 1,2,4-îêñàäèàçîë-3- èëè -5-èë, 1,3,4-
òèàäèàçîë-2- èëè -5-èë, 1,2,4-òèàäèàçîë-3-èëè -5-èë, 1,2,3-òèàäèàçîë-4- èëè -5-èë, 3-
èëè 4-ïèðèäàçèíèë, ïèðàçèíèë, 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- èëè 7-èíäîëèë, 4- èëè 5-
èçîèíäîëèë, 1-, 2-, 4- èëè 5-áåíçèìèäàçîëèë, 1-, 3-, 4-, 5-, 6- èëè 7-áåíçîïèðàçîëèë,
2-, 4-, 5-, 6- èëè 7-áåíçîêñàçîëèë, 3-, 4-, 5-, 6- èëè 7-áåíçèçîêñàçîëèë, 2-, 4-, 5-,
6- èëè 7-áåíçîòèàçîëèë, 2-, 4-, 5-, 6- èëè 7-áåíçèçîòèàçîëèë, 4-, 5-, 6- èëè 7-áåíç-
2,1,3-îêñàäèàçîëèë, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-õèíîëèë, 1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè
8-èçîõèíîëèë, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-öèííîëèíèë, 2-, 4-, 5-, 6-, 7- èëè 8-
õèíàçîëèíèë, 5- èëè 6-õèíîêñàëèíèë, 2-, 3-, 5-, 6-, 7- èëè 8-2Í-áåíçî-1,4-îêñàçèíèë,
áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî 1,3-áåíçäèîêñîë-5-èë, 1,4-áåíçäèîêñàí-6-èë, 2,1,3-
áåíçîòèàäèàçîë-4- èëè -5-èë èëè 2,1,3-áåíçîêñàäèàçîë-5-èë.

Ãåòåðîöèêëè÷åñêèå ðàäèêàëû òàêæå ìîãóò áûòü ÷àñòè÷íî èëè ïîëíîñòüþ ãèäðèðîâàíû.
Òàêèì îáðàçîì, Het òàêæå ìîæåò îáîçíà÷àòü, íàïðèìåð, 2,3-äèãèäðî-2-, -3-, -4- èëè -5-
ôóðèë, 2,5-äèãèäðî-2-, -3-, -4- èëè 5-ôóðèë, òåòðàãèäðî-2- èëè -3-ôóðèë, 1,3-
äèîêñîëàí-4-èë, òåòðàãèäðî-2- èëè -3-òèåíèë, 2,3-äèãèäðî-1-, -2-, -3-, -4- èëè -5-
ïèððîëèë, 2,5-äèãèäðî-1-, -2-, -3-, -4- èëè -5-ïèððîëèë, 1-, 2- èëè 3-ïèððîëèäèíèë,
òåòðàãèäðî-1-, -2- èëè -4-èìèäàçîëèë, 2,3-äèãèäðî-1-, -2-, -3-, -4- èëè -5-ïèðàçîëèë,
òåòðàãèäðî-1-, -3- èëè -4-ïèðàçîëèë, 1,4-äèãèäðî-1-, -2-, -3- èëè -4-ïèðèäèë, 1,2,3,4-
òåòðàãèäðî-1-, -2-, -3-, -4-, -5- èëè -6-ïèðèäèë, 1-, 2-, 3- èëè 4-ïèïåðèäèíèë, 2-, 3-
èëè 4-ìîðôîëèíèë, òåòðàãèäðî-2-, -3- èëè -4-ïèðàíèë, 1,4-äèîêñàíèë, 1,3-äèîêñàí-2-
, -4- èëè -5-èë, ãåêñàãèäðî-1-, -3- èëè -4-ïèðèäàçèíèë, ãåêñàãèäðî-1-, -2-, -4-
èëè -5-ïèðèìèäèíèë, 1-, 2- èëè 3-ïèïåðàçèíèë, 1,2,3,4-òåòðàãèäðî-1-, -2-, -3-, -4-
, -5-, -6-, -7- èëè -8-õèíîëèë, 1,2,3,4-òåòðàãèäðî-1-, -2-, -3-, -4-, -5-, -6-, -7-
èëè -8-èçîõèíîëèë, 2-, 3-, 5-, 6-, 7- èëè 8- 3,4-äèãèäðî-2Í-áåíçî-1,4-îêñàçèíèë,
êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíî 2,3-ìåòèëåíäèîêñèôåíèë, 3,4-ìåòèëåíäèîêñèôåíèë, 2,3-
ýòèëåíäèîêñèôåíèë, 3,4-ýòèëåíäèîêñèôåíèë, 3,4-(äèôòîðìåòèëåíäèîêñè)ôåíèë, 2,3-
äèãèäðîáåíçîôóðàí-5- èëè 6-èë, 2,3-(2-îêñîìåòèëåíäèîêñè)ôåíèë èëè àëüòåðíàòèâíî 3,4-
äèãèäðî-2Í-1,5-áåíçäèîêñåïèí-6- èëè -7-èë, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî 2,3-
äèãèäðîáåíçîôóðàíèë èëè 2,3-äèãèäðî-2-îêñîôóðàíèë.

n ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0 èëè 1.
m ïðåäïî÷òèòåëüíî ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2.
Èçîáðåòåíèå ïðåäïî÷òèòåëüíî îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 ïîëó÷åíè 

ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, COR3 èëè Cl,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 èëè 2 ïîëó÷åíè 

ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, COR3, SO2R

4, SO2N(R3)2, CF3, F
èëè Cl,

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 ïîëó÷åíè 

ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â

êîòîðîé R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé À.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â

êîòîðîé
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, COR3, CF3, F èëè Cl,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À',
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar,
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë,
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R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6

àòîìîâ óãëåðîäà,
Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2.
Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 äë  ïîëó÷åíè 

ñîåäèíåíèé, âûáðàííûõ èç ãðóïïû
4-(4-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
4-(3-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
4-(2-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
2-ìåòèë-4-(4-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
4-(4-ìåòîêñèêàðáîíèëôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
4-(4-áåíçîèëôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ îäíèì èëè áîëåå ïï.1-

6 ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîì àìèí ôîðìóëû II èìååò çíà÷åíèå ðÊa≤3.
Ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ïðåäïî÷òèòåëüíî ìîãóò áûòü ïîëó÷åíû, íà ïåðâîé ñòàäèè à),

ïóòåì âçàèìîäåéñòâè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû II ñ 5-õëîð-2,3-äèãèäðî-1,4-äèîêñèíîì ñ
ïîëó÷åíèåì ñîåäèíåíè  ôîðìóëû III.

Ðåàêöèþ, êàê ïðàâèëî, îñóùåñòâë þò â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, íî òàêæå âîçìîæíî
îñóùåñòâëåíèå ðåàêöèè áåç ðàñòâîðèòåë  â ìàññå.

Áëàãîïðè òíûì  âë åòñ  äîáàâëåíèå êèñëîòû, íàïðèìåð êèñëîòû Áðåíñòåäà, òàêîé êàê
ñîë íà  êèñëîòà, èëè êèñëîòû Ëüþèñà, èëè àëüòåðíàòèâíî äîáàâëåíèå 2,2-äèõëîðäèîêñåíà,
ñîåäèíåíè , êîòîðîå, êàê èçâåñòíî èç ëèòåðàòóðû (R.Ê.Summerbell, Í.Å.Lunk, J. Am.
Chem. Soc.79, ñòð.4802, 1957), áûñòðî äèññîöèèðóåò íà õëîðèñòûé âîäîðîä è 2-
õëîðäèîêñåí.

Â çàâèñèìîñòè îò ïðèìåí åìûõ óñëîâèé âðåì  ðåàêöèè ñîñòàâë åò îò íåñêîëüêèõ ìèíóò
äî 14 äíåé, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò îäíîãî äî äåñ òè ÷àñîâ, òåìïåðàòóðà ðåàêöèè íàõîäèòñ  â
èíòåðâàëå îò  ïðèáëèçèòåëüíî 0 äî 150, îáû÷íî îò 20 äî 130, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 60 äî
110, íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 70 äî 90°Ñ.

Ïîäõîä ùèìè èíåðòíûìè ðàñòâîðèòåë ìè  âë þòñ , íàïðèìåð, âîäà, óãëåâîäîðîäû,
òàêèå êàê ãåêñàí, ïåòðîëåéíûé ýôèð, áåíçîë, òîëóîë èëè êñèëîë; õëîðèðîâàííûå
óãëåâîäîðîäû, òàêèå êàê òðèõëîðýòèëåí, 1,2-äèõëîðýòàí, ÷åòûðåõõëîðèñòûé óãëåðîä,
õëîðîôîðì èëè äèõëîðìåòàí; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë, ýòàíîë, èçîïðîïàíîë, í-
ïðîïàíîë, í-áóòàíîë èëè òðåò-áóòàíîë; ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê äèýòèëîâûé ýôèð,
äèèçîïðîïèëîâûé ýôèð, òåòðàãèäðîôóðàí (ÒÃÔ) èëè äèîêñàí; ãëèêîëåâûå ýôèðû, òàêèå êàê
ýòèëåíãëèêîëüìîíîìåòèëîâûé èëè ìîíîýòèëîâûé ýôèð (ìåòèëãëèêîëü èëè ýòèëãëèêîëü),
ýòèëåíãëèêîëüäèìåòèëîâûé ýôèð (äèãëèì); êåòîíû, òàêèå êàê àöåòîí èëè áóòàíîí; àìèäû,
òàêèå êàê àöåòàìèä, äèìåòèëàöåòàìèä èëè äèìåòèëôîðìàìèä (ÄÌÔÀ); íèòðèëû, òàêèå êàê
àöåòîíèòðèë; ñóëüôîêñèäû, òàêèå êàê äèìåòèëñóëüôîêñèä (ÄÌÑÎ); ñåðîóãëåðîä,
êàðáîíîâûå êèñëîòû, òàêèå êàê ìóðàâüèíà  êèñëîòà èëè óêñóñíà  êèñëîòà,
íèòðîñîåäèíåíè , òàêèå êàê íèòðîìåòàí èëè íèòðîáåíçîë; ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê
ýòèëàöåòàò, èëè ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé. Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ 
àöåòîíèòðèë.

Íà âòîðîé ñòàäèè á) ñîåäèíåíè  ôîðìóëû III öèêëèçóþò, ïîëó÷à  ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I.
Îáû÷íî ðåàêöèþ îñóùåñòâë þò â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, ïðåäïî÷òèòåëüíî â

ïðèñóòñòâèè ãèäðîêñèäà, êàðáîíàòà èëè áèêàðáîíàòà ùåëî÷íîãî èëè ùåëî÷íîçåìåëüíîãî
ìåòàëëà. Íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ñëàáûå îñíîâàíè , òàêèå êàê êàðáîíàò
öåçè  èëè êàðáîíàò êàëè .

Â çàâèñèìîñòè îò ïðèìåí åìûõ óñëîâèé, âðåì  ðåàêöèè ñîñòàâë åò îò íåñêîëüêèõ ìèíóò
äî 14 äíåé, ïðåäïî÷òèòåëüíî îò îäíîãî äî äâàäöàòè ÷àñîâ, òåìïåðàòóðà ðåàêöèè
íàõîäèòñ  â èíòåðâàëå îò ïðèáëèçèòåëüíî 0 äî 150, îáû÷íî îò 0 äî 90, ïðåäïî÷òèòåëüíî
îò 10 äî 70, áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíî îò 20 äî 50°Ñ.

Ïîäõîä ùèìè èíåðòíûìè ðàñòâîðèòåë ìè  âë þòñ , íàïðèìåð, óãëåâîäîðîäû, òàêèå êàê
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ãåêñàí, ïåòðîëåéíûé ýôèð, áåíçîë, òîëóîë èëè êñèëîë; õëîðèðîâàííûå óãëåâîäîðîäû,
òàêèå êàê òðèõëîðýòèëåí, 1,2-äèõëîðýòàí, ÷åòûðåõõëîðèñòûé óãëåðîä, õëîðîôîðì èëè
äèõëîðìåòàí; ñïèðòû, òàêèå êàê ìåòàíîë, ýòàíîë, èçîïðîïàíîë, í-ïðîïàíîë, í-áóòàíîë
èëè òðåò-áóòàíîë; ïðîñòûå ýôèðû, òàêèå êàê äèýòèëîâûé ýôèð, äèèçîïðîïèëîâûé ýôèð,
òåòðàãèäðîôóðàí (ÒÃÔ) èëè äèîêñàí; ãëèêîëåâûå ýôèðû, òàêèå êàê
ýòèëåíãëèêîëüìîíîìåòèëîâûé èëè ìîíîýòèëîâûé ýôèð (ìåòèëãëèêîëü èëè ýòèëãëèêîëü),
ýòèëåíãëèêîëüäèìåòèëîâûé ýôèð (äèãëèì); êåòîíû, òàêèå êàê àöåòîí èëè áóòàíîí; àìèäû,
òàêèå êàê àöåòàìèä, äèìåòèëàöåòàìèä èëè äèìåòèëôîðìàìèä (ÄÌÔÀ); íèòðèëû, òàêèå êàê
àöåòîíèòðèë; ñóëüôîêñèäû, òàêèå êàê äèìåòèëñóëüôîêñèä (ÄÌÑÎ); ñåðîóãëåðîä,
êàðáîíîâûå êèñëîòû, òàêèå êàê ìóðàâüèíà  êèñëîòà èëè óêñóñíà  êèñëîòà,
íèòðîñîåäèíåíè , òàêèå êàê íèòðîìåòàí èëè íèòðîáåíçîë; ñëîæíûå ýôèðû, òàêèå êàê
ýòèëàöåòàò, èëè ñìåñè óêàçàííûõ ðàñòâîðèòåëåé, íàèáîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ 
àöåòîíèòðèë.

Ñòàäèè à) è á) ñïîñîáà òàêæå ìîãóò áûòü îñóùåñòâëåíû â âèäå ðåàêöèè «â îäíîì
ñîñóäå».

Åñëè àìèí è 2-õëîðäèîêñåí ïðîðåàãèðîâàëè ïîëíîñòüþ, òî òåìïåðàòóðó ðàñòâîðà
ñíèæàþò, äîáàâë þò èçáûòîê êàðáîíàòà ùåëî÷íîãî ìåòàëëà (îáû÷íî îò 1,5 äî 4
ýêâèâàëåíòîâ) è ðåàêöèîííóþ ñìåñü ïåðåìåøèâàþò äî çàâåðøåíè  ïðåâðàùåíè .

Îñíîâàíèå ôîðìóëû I ìîæåò áûòü ïðåâðàùåíî ñ ïðèìåíåíèåì êèñëîòû â ñâ çàííóþ
êèñëîòíî-àääèòèâíóþ ñîëü, íàïðèìåð, ïóòåì ðåàãèðîâàíè  ýêâèâàëåíòíûõ êîëè÷åñòâ
îñíîâàíè  è êèñëîòû â èíåðòíîì ðàñòâîðèòåëå, òàêîì êàê ýòàíîë, ñ ïîñëåäóþùèì
óïàðèâàíèåì. Ïðèåìëåìûìè êèñëîòàìè äë  ýòîé ðåàêöèè  âë þòñ , â ÷àñòíîñòè, òàêèå,
êîòîðûå îáðàçóþò ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå ñîëè. Òàêèì îáðàçîì, ïðåäñòàâë åòñ 
âîçìîæíûì èñïîëüçîâàòü íåîðãàíè÷åñêèå êèñëîòû, íàïðèìåð ñåðíóþ êèñëîòó, àçîòíóþ
êèñëîòó, ãàëîãåíîâîäîðîäíûå êèñëîòû, òàêèå êàê ñîë íà  êèñëîòà èëè áðîìèñòîâîäîðîäíà 
êèñëîòà, ôîñôîðíûå êèñëîòû, òàêèå êàê îðòîôîñôîðíà  êèñëîòà, ñóëüôàìèíîâóþ êèñëîòó,
êðîìå òîãî, îðãàíè÷åñêèå êèñëîòû, â ÷àñòíîñòè àëèôàòè÷åñêèå, àëèöèêëè÷åñêèå,
àðàëèôàòè÷åñêèå, àðîìàòè÷åñêèå èëè ãåòåðîöèêëè÷åñêèå îäíî- èëè ìíîãîîñíîâíûå
êàðáîíîâûå, ñóëüôîíîâûå èëè ñåðíûå êèñëîòû, íàïðèìåð ìóðàâüèíóþ êèñëîòó, óêñóñíóþ
êèñëîòó, ïðîïèîíîâóþ êèñëîòó, ïèâàëèíîâóþ êèñëîòó, äèýòèëóêñóñíóþ êèñëîòó, ìàëîíîâóþ
êèñëîòó,  íòàðíóþ êèñëîòó, ïèìåëèíîâóþ êèñëîòó, ôóìàðîâóþ êèñëîòó, ìàëåèíîâóþ
êèñëîòó, ìîëî÷íóþ êèñëîòó, âèííóþ êèñëîòó,  áëî÷íóþ êèñëîòó, ëèìîííóþ êèñëîòó,
ãëþêîíîâóþ êèñëîòó, àñêîðáèíîâóþ êèñëîòó, íèêîòèíîâóþ êèñëîòó, èçîíèêîòèíîâóþ
êèñëîòó, ìåòàí- èëè ýòàíñóëüôîíîâóþ êèñëîòó, ýòàíäèñóëüôîíîâóþ êèñëîòó, 2-
ãèäðîêñèýòàíñóëüôîíîâóþ êèñëîòó, áåíçîëñóëüôîíîâóþ êèñëîòó, n-òîëóîëñóëüôîíîâóþ
êèñëîòó, íàôòàëèíìîíî- è -äèñóëüôîíîâûå êèñëîòû, ëàóðèëñóëüôîíîâóþ êèñëîòó. Ñîëè ñ
ôèçèîëîãè÷åñêè íåïðèåìëåìûìè êèñëîòàìè, íàïðèìåð ïèêðàòû, ìîãóò ïðèìåí òüñ  äë 
âûäåëåíè  è/èëè î÷èñòêè ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I.

Ñ äðóãîé ñòîðîíû, ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I ìîãóò áûòü ïðåâðàùåíû â ñîîòâåòñòâóþùèå
ñîëè ìåòàëëà, â îñîáåííîñòè ñîëè ùåëî÷íîãî ìåòàëëà èëè ùåëî÷íîçåìåëüíîãî ìåòàëëà,
èëè â ñîîòâåòñòâóþùèå àììîíèåâûå ñîëè, èñïîëüçó  îñíîâàíè  (íàïðèìåð, ãèäðîêñèä
íàòðè , ãèäðîêñèä êàëè , êàðáîíàò íàòðè  èëè êàðáîíàò êàëè ).

Òàêæå ïðåäñòàâë åòñ  âîçìîæíûì èñïîëüçîâàòü ôèçèîëîãè÷åñêè ïðèåìëåìûå
îðãàíè÷åñêèå îñíîâàíè , òàêèå êàê, íàïðèìåð, ýòàíîëàìèí.

Èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ïðîìåæóòî÷íûì ñîåäèíåíè ì ôîðìóëû III

â êîòîðîé Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé
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R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[(C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2]n-Het, -[C(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R

4,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîì îäíà èëè äâå ÑÍ2-ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4,
è èõ ñîë ì.
Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè   âë þòñ  âàæíûìè äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûå çíà÷åíè  ðàäèêàëîâ ñîîòâåòñòâóþò çíà÷åíè ì, ïðèâåäåííûì âûøå,

åñëè ñïåöèàëüíî íå óêàçàíî èíà÷å.
Èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ïðîìåæóòî÷íûì ñîåäèíåíè ì â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.15, â

êîòîðûõ
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À,
è èõ ñîë ì.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ

ï.15, â êîòîðûõ
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
è èõ ñîëè.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ

ï.15, 16 èëè 17, â êîòîðûõ
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë,
è èõ ñîëè.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ

îäíèì èëè áîëåå ïï.15-18, â êîòîðûõ
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé À,
è èõ ñîëè.
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Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ
îäíèì èëè áîëåå ïï.15-19, â êîòîðûõ

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À',
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar,
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6

àòîìîâ óãëåðîäà,
Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
è èõ ñîëè.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûìè  âë þòñ  ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.20,

â êîòîðûõ
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À',
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar,
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6

àòîìîâ óãëåðîäà,
Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
è èõ ñîëè.
Èçîáðåòåíèå òàêæå îòíîñèòñ  ê ñïîñîáó ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé

ôîðìóëû III

â êîòîðîé Õ ïðåäñòàâë åò ñîáîé

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, COR3, SO2R
4, SO2N(R3)2, CF3, F

èëè Cl,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2]n-Het, -[C(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R4,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
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àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîé îäíà èëè äâå ÑÍ2-ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4,
è èõ ñîëåé, êîòîðûé õàðàêòåðèçóåòñ  òåì, ÷òî
à) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû II

â êîòîðîé Õ èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
ïîäâåðãàþò ðåàêöèè ñ 5-õëîð-2,3-äèãèäðî-1,4-äèîêñèíîì

è ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III íåîá çàòåëüíî ïðåâðàùàþò â åãî ñîëü.
Óñëîâè  îñóùåñòâëåíè  ñïîñîáà, â ÷àñòíîñòè ïðåäïî÷òèòåëüíûå óñëîâè 

îñóùåñòâëåíè , àíàëîãè÷íû óñëîâè ì, êîòîðûå óêàçàíû âûøå äë  ñïîñîáà ïîëó÷åíè 
ñîåäèíåíè  ôîðìóëû I.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûå çíà÷åíè  ðàäèêàëîâ ñîîòâåòñòâóþò çíà÷åíè ì, ïðèâåäåííûì âûøå,
åñëè ñïåöèàëüíî íå óêàçàíî èíà÷å.

Ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.22 ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ
ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,

â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2]n-Het, -[Ñ(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R4,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîé îäíà èëè äâå ÑÍ2-ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
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m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè 

ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè 

ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het.
Êðîìå òîãî, ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè 

ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë.
Ïðåäïî÷òèòåëüíûì òàêæå  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè 

ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé À.
Áîëåå ïðåäïî÷òèòåëüíûì  âë åòñ  ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè 

ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À',
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar,
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6

àòîìîâ óãëåðîäà,
Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2.
Ïðè óêàçàíèè âûøå è íèæå âñ  òåìïåðàòóðà ïðèâåäåíà â ãðàäóñàõ Öåëüñè  (°Ñ).

Ìàññ-ñïåêòðîìåòðè  (MS): EI (èîíèçàöè  ýëåêòðîííûì óäàðîì) Ì+;
ESI (ýëåêòðîðàñïûëèòåëüíà  èîíèçàöè ) (Ì+Í)+;
FAB (áîìáàðäèðîâêà áûñòðûìè àòîìàìè) (Ì+Í)+.
Ïðèìåð 1
4-(4-Íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí
Ïîëó÷åíèå îñóùåñòâë ëè àíàëîãè÷íî ñëåäóþùåé ñõåìå:

1.1. Áåç ðàñòâîðèòåë 
1,53 ã ñìåñè 2-õëîðäèîêñåíà è 2,2-äèõëîðäèîêñàíà (ìîë ðíîå îòíîøåíèå 1:1) äîáàâë ëè

ê 1,00 ã (7,24 ììîëü) 4-íèòðîàíèëèíà è ñìåñü íàãðåâàëè äî 80°Ñ ïðè ïåðåìåøèâàíèè. Â
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òå÷åíèå îäíîãî ÷àñà îáðàçîâûâàëàñü òâåðäà  êîðè÷íåâà  ìàññà è ñíîâà ñòàíîâèëàñü
æèäêîé è êðèñòàëëèçîâàëàñü â òå÷åíèå ïîñëåäóþùèõ 12 ÷àñîâ. Íåî÷èùåííûé ïðîäóêò
ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàëè èç ýòàíîëà ïðè äîáàâëåíèè âîäû, ïîëó÷à  1,80 ã 2-(2-õëîðýòîêñè)-
N-(4-íèòðîôåíèë)àöåòàìèäà (À1) â âèäå æåëòîâàòûõ êðèñòàëëîâ, tïë. 101-102°Ñ. 1H-ßÌÐ
(d6-ÄÌÑÎ): δ=3,82 (m, 4Í), 4,23 (s, 2H), 7,91 (d, J=9 Ãö, 2Í), 8,23 (d, J=9 Ãö, 2Í),
10,34 (s, 1H).

1.2. Â àöåòîíèòðèëå
310 ìã ñìåñè 2-õëîðäèîêñåíà è 2,2-äèõëîðäèîêñàíà (ìîë ðíîå îòíîøåíèå 1:1)

äîáàâë ëè ê ðàñòâîðó 276 ìã (2,00 ììîëü) 4-íèòðîàíèëèíà â 2 ìë àöåòîíèòðèëà è ðàñòâîð
íàãðåâàëè ïðè 80°Ñ ïðè ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü óïàðèâàëè
è îñòàòîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàëè èç ýòàíîëà/âîäû: 360 ìã À1 â âèäå æåëòîâàòûõ
êðèñòàëëîâ.

1.3. 1 êã À1 ðàñòâîð ëè â 5 ëèòðàõ àöåòîíèòðèëà ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå,
äîáàâë ëè 835 ã êàðáîíàòà êàëè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå
18 ÷àñîâ. Ñìåñü íàãðåâàëè äî 50° è îáðàáàòûâàëè àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 6, ïîëó÷à  4-(4-
íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí (À2), tïë. 150-152°Ñ.

Ïðèìåð 2
4-(4-Íèòðî-2-ìåòèëôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí
1,05 ã ñìåñè 2-õëîðäèîêñåíà è 2,2-äèõëîðäèîêñàíà (ìîë ðíîå îòíîøåíèå 1:1) äîáàâë ëè

ê ðàñòâîðó 1,10 ã (7,24 ììîëü) 2-ìåòèë-4-íèòðîàíèëèíà â 20 ìë ÒÃÔ è ñìåñü íàãðåâàëè
äî êèïåíè . Ðàñòâîðèòåëü îòãîí ëè è îñòàòîê, êîðè÷íåâóþ â çêóþ æèäêîñòü, íàãðåâàëè
ïðè 80°Ñ â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ïîñëå îõëàæäåíè  îñòàòîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàëè èç
òîëóîëà/òðåò-áóòèëìåòèëîâîãî ýôèðà: 1,50 ã 2-(2-õëîðýòîêñè)-N-(2-ìåòèë-4-
íèòðîôåíèë)àöåòàìèäà â âèäå æåëòîâàòûõ êðèñòàëëîâ, tïë. 113-114°Ñ. 1H-ßÌÐ
(d6-ÄÌÑÎ): δ=2,35 (s, 3H), 3,82 (m, 4H), 4,23 (s, 2H), 8,05 (d, J=8 Ãö, 1Í), 8,09
(dd, J=9 Ãö, J=1 Ãö, 1Í), 8,16 (d, J=1 Ãö, 1Í), 9,33 (s, 1Í).

Êðèñòàëëèçàöèþ îñóùåñòâë ëè àíàëîãè÷íî 1.3, ïîëó÷à  4-(4-íèòðî-2-ìåòèëôåíèë)-3-
îêñîìîðôîëèí, ESI 237.

Ïðèìåð 3
4-(2-Íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí
1,12 ã ñìåñè 2-õëîðäèîêñåíà è 2,2-äèõëîðäèîêñàíà (ìîë ðíîå îòíîøåíèå 89:11)

äîáàâë ëè ê 1,12 ã (8,12 ììîëü) 2-íèòðîàíèëèíà è ñìåñü íàãðåâàëè äî 80°Ñ ïðè
ïåðåìåøèâàíèè. Îáðàçîâûâàëàñü â çêà  æèäêîñòü, êîòîðóþ ïåðåìåøèâàëè â òå÷åíèå 3
÷àñîâ. Ïðè îõëàæäåíèè äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ïðîäóêò êðèñòàëëèçîâàëñ : 2,1 ã 2-(2-
õëîðýòîêñè-N-(2-íèòðîôåíèë)àöåòàìèäà â âèäå æåëòîâàòûõ êðèñòàëëîâ. 1Í-ßÌÐ
(d6-ÄÌÑÎ): δ=3,84 (m, 4H), 4,25 (s, 2H), 7,35 (t, J=8 Ãö, 1Í), 7,77 (t, J=8 Ãö, 1Í),
8,14 (d, J=8 Ãö, 1Í), 8,30 (d, J=8 Ãö, 1Í), 10,74 (s, 1Í).

Êðèñòàëëèçàöèþ îñóùåñòâë ëè àíàëîãè÷íî 1.3, ïîëó÷à  4-(2-íèòðîôåíèë)-3-
îêñîìîðôîëèí, ESI 223.

Ïðèìåð 4
4-(4-Öèàíîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí
Ñìåñü 959 ìã (8,12 ììîëü) 4-àìèíîáåíçîíèòðèëà è 1,12 ã ñìåñè 2-õëîðäèîêñåíà è 2,2-

äèõëîðäèîêñàíà (ìîë ðíîå îòíîøåíèå 89:11) íàãðåâàëè ïðè 80°Ñ ïðè ïåðåìåøèâàíèè â
òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ïðè îõëàæäåíèè äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ïðîäóêò êðèñòàëëèçîâàëñ :
1,9 ã 2-(2-õëîðýòîêñè)-N-(4-öèàíîôåíèë)àöåòàìèäà â âèäå æåëòîâàòûõ êðèñòàëëîâ. 1H-ßÌÐ
(d6-ÄÌÑÎ): δ=3,82 (m, 4H), 4,19 (s, 2H), 7,78 (d, J=8 Ãö, 2H), 7,85 (d, J=8 Ãö, 2H),
10,22 (s, 1H).

Êðèñòàëëèçàöèþ îñóùåñòâë ëè àíàëîãè÷íî 1.3, ïîëó÷à  4-(4-öèàíîôåíèë)-3-
îêñîìîðôîëèí, ESI 203.

Ïðèìåð 5
4-(4-Ìåòîêñèêàðáîíèëôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí
Ñìåñü 1,23 ìã (8,12 ììîëü) ìåòèë-4-àìèíîáåíçîàòà è 1,12 ã ñìåñè 2-õëîðäèîêñåíà è
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2,2-äèõëîðäèîêñàíà (ìîë ðíîå îòíîøåíèå 89:11) íàãðåâàëè ïðè 80°Ñ ïðè ïåðåìåøèâàíèè â
òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ïðè îõëàæäåíèè äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû ïðîäóêò êðèñòàëëèçîâàëñ :
2,2 ã ìåòèë-4-[2-(2-õëîðýòîêñè)àöåòèëàìèíî]áåíçîàòà â âèäå æåëòîâàòûõ êðèñòàëëîâ. 1Í-
ßÌÐ (d6-ÄÌÑÎ): δ=3,82 (m, 7Í), 4,20 (s, 2H), 7,82 (d, J=8 Ãö, 2H), 7,93 (d, J=8 Ãö,
2H), 10,15 (s, 1H).

Êðèñòàëëèçàöèþ îñóùåñòâë ëè àíàëîãè÷íî 1.3, ïîëó÷à  4-(4-ìåòîêñèêàðáîíèëôåíèë)-3-
îêñîìîðôîëèí, ESI 236.

Ïðèìåð 6
Ðåàêöè  â îäíîì ñîñóäå äë  ïîëó÷åíè  À2
6,40 ã 2-õëîðäèîêñåíà (ñîäåðæàùåãî 6% 2,2-äèõëîðäèîêñàíà) äîáàâë ëè ê ðàñòâîðó 6,00

ã (24,9 ììîëü) 4-íèòðîàíèëèíà â 40 ìë àöåòîíèòðèëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè 80°Ñ â
òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàëè äî 40°Ñ, äîáàâë ëè 18,0 ã (130
ììîëü) êàðáîíàòà êàëè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè ýòîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 14 ÷àñîâ.
Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðîâàëè, îñòàòîê õîðîøî ïðîìûâàëè àöåòîíèòðèëîì è ôèëüòðàò
óïàðèâàëè. Îñòàòîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàëè èç àöåòîíèòðèëà: 8,2 ã êîðè÷íåâàòûõ
êðèñòàëëîâ (À2), tïë. 150-152°Ñ. 1Í-ßÌÐ (d6-ÄÌÑÎ): δ=3,86 (t, J=5 Ãö, 2H), 4,02 (t, J=5
Ãö, 2H), 4,28 (s, 2H), 7,77 (d, J=9 Ãö, 2H), 8,28 (d, J=9 Ãö, 2H).

Ïðèìåð 7
4-(3-Íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí
Ñìåñü 1,12 ã (8,12 ììîëü) 3-íèòðîàíèëèíà è 1,11 ã 2-õëîðäèîêñåíà (ñîäåðæàùåãî 6%

2,2-äèõëîðäèîêñàíà) íàãðåâàëè ïðè 80°Ñ ïðè ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ, ïîëó÷à 
2,1 ã 2-(2-õëîðýòîêñè)-N-(3-íèòðîôåíèë)àöåòàìèäà â âèäå êîðè÷íåâàòîãî ìàñëà. ESI 259.

Êðèñòàëëèçàöèþ îñóùåñòâë ëè àíàëîãè÷íî 1.3, ïîëó÷à  4-(3-íèòðîôåíèë)-3-
îêñîìîðôîëèí, ESI 223.

Ïðèìåð 8
4-(4-Áåíçîèëôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí
Ñìåñü 1,60 ã (8,12 ììîëü) 4-àìèíîáåíçîôåíîíà è 1,11 ã 2-õëîðäèîêñåíà (ñîäåðæàùåãî

6% 2,2-äèõëîðäèîêñàíà) íàãðåâàëè ïðè 80°Ñ ïðè ïåðåìåøèâàíèè â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ,
ïîëó÷à  2,6 ã N-(4-áåíçîèëôåíèë)-2-(2-õëîðýòîêñè)àöåòàìèäà â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà.
ESI 318.

Êðèñòàëëèçàöèþ îñóùåñòâë ëè àíàëîãè÷íî 1.3, ïîëó÷à  4-(4-áåíçîèëôåíèë)-3-
îêñîìîðôîëèí, ESI 282.

Ïðèìåð 9
4-(3-Ôòîðôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí

Ñìåñü 12,0 ã (108 ììîëü) 3-ôòîðàíèëèíà è 16 ã 2-õëîðäèîêñåíà (ñîäåðæàùåãî 6% 2,2-
äèõëîðäèîêñàíà) íàãðåâàëè ïðè 100°Ñ â òå÷åíèå 24 ÷àñîâ. Ñìåñü îñòàâë ëè îõëàäèòüñ  è
èçáûòîê 2-õëîðäèîêñåíà óäàë ëè ïðè ïîíèæåííîì äàâëåíèè, ïîëó÷à  25 ã 2-(2-õëîðýòîêñè)-
N-(3-ôòîðôåíèë)àöåòàìèäà â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà, ESI 232. Ýòî ìàñëî ðàñòâîð ëè â
400 ìë àöåòîíèòðèëà è äîáàâë ëè 84,7 ã (260 ììîëü) êàðáîíàòà öåçè . Îáðàçîâàííóþ
ñóñïåíçèþ ïåðåìåøèâàëè ïðè êîìíàòíîé òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ
ñìåñü ôèëüòðîâàëè è ôèëüòðàò óïàðèâàëè, ïîëó÷à  21,0 ã 4-(3-ôòîðôåíèë)ìîðôîëèí-3-îíà
â âèäå êîðè÷íåâîãî ìàñëà, ESI 196. 1H-ßÌÐ (d6-ÄÌÑÎ): δ=3,77 (t, J=5 Ãö, 2Í), 3,97 (t,
J=5 Ãö, 2Í), 4,23 (s, 2Í), 7,11 (dddd, J1=8 Ãö, J2=8 Ãö, J3=2 Ãö, J4=0,5 Ãö, 1H), 7,26 (ddd, J1=8
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Ãö, J2=2 Ãö, J3=0,5 Ãö, 1Í), 7,34 (ddd, J1=10 Ãö, J2=2 Ãö, J3=2 Ãö, 1H), 7,45 (ddd, J1=8 Ãö, J2=8
Ãö, J3=7 Ãö, 1H).

Ïðèìåð 10
4-(3-Ìåòèë-4-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí

12,8 ã 2-õëîðäèîêñåíà (ñîäåðæàùåãî 6% 2,2-äèõëîðäèîêñàíà) äîáàâë ëè ê ðàñòâîðó 10,0
ã (65,7 ììîëü) 3-ìåòèë-4-íèòðîàíèëèíà â 250 ìë àöåòîíèòðèëà è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè
80°Ñ â òå÷åíèå 66 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííûé ðàñòâîð îõëàæäàëè äî êîìíàòíîé òåìïåðàòóðû,
äîáàâë ëè 42,8 ã (131 ììîëü) êàðáîíàòà öåçè  è ñìåñü ïåðåìåøèâàëè ïðè êîìíàòíîé
òåìïåðàòóðå â òå÷åíèå 18 ÷àñîâ. Ðåàêöèîííóþ ñìåñü ôèëüòðîâàëè, îñòàòîê õîðîøî
ïðîìûâàëè àöåòîíèòðèëîì è ôèëüòðàò óïàðèâàëè. Îñòàòîê ïåðåêðèñòàëëèçîâûâàëè èç
íåáîëüøîãî êîëè÷åñòâà àöåòîíèòðèëà, ïîëó÷à  12,8 ã (83%) 4-(3-ìåòèë-4-
íèòðîôåíèë)ìîðôîëèí-3-îíà â âèäå æåëòîâàòîãî òâåðäîãî âåùåñòâà. ESI 236. 1Í-ßÌÐ
(d6-ÄÌÑÎ): δ=2,54 (s, 2Í), 3,82 (t, J=5 Ãö, 2Í), 4,00 (t, J=5 Ãö, 2Í), 4,25 (s, 2Í),
7,57 (m, 2H), 8,04 (d, J=8 Ãö, 1Í).

4-(2-Õëîð-5-ôòîð-4-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí ïîëó÷àëè àíàëîãè÷íî

Ïðèìåð 11
4-(2-Áðîì-5-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí ïîëó÷àëè àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 7

4-(2-Ìåòîêñèêàðáîíèë-5-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèí ïîëó÷àëè àíàëîãè÷íî ïðèìåðó 7
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Ôîðìóëà èçîáðåòåíè 
1. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I

â êîòîðîé X ïðåäñòàâë åò ñîáîé

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, COR3, SO2R
4, SO2N(R3)2, CF3, F

èëè Cl,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2)n-Het, -[Ñ(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R4,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîé îäíà èëè äâå ÑÍ2 ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4,
è èõ ñîëåé, êîòîðûé õàðàêòåðèçóåòñ  òåì, ÷òî
à) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû II
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â êîòîðîé X èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
ïîäâåðãàþò ðåàêöèè ñ 5-õëîð-2,3-äèãèäðî-1,4-äèîêñèíîì

,

ïîëó÷à  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III

â êîòîðîé X èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
á) çàòåì ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III öèêëèçóþò, ïîëó÷à  ñîåäèíåíèå ôîðìóëû I, è
â) ýòî ñîåäèíåíèå íåîá çàòåëüíî ïðåâðàùàþò â åãî ñîëü
ïóòåì ïðåâðàùåíè  îñíîâàíè  èëè êèñëîòû ôîðìóëû I â îäíó èç åãî ñîëåé.
2. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, COR3 èëè Cl,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À,
è èõ ñîëåé.
3. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, COR3, SO2R

4, SO2N(R3)2, CF3, F
èëè Cl,

R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[(C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het, è èõ ñîëåé.
4. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ïï.1, 2 èëè 3 ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, è èõ ñîëåé.
5. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé À, è èõ ñîëåé.
6. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîé
R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, COR3, CF3, F èëè Cl, R2

ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À', R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar, Ar
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À', À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6 àòîìîâ óãëåðîäà, Hal
ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I, n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2, è èõ ñîëåé.

7. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé ôîðìóëû I, â êîòîðîì àìèí
ôîðìóëû II èìååò çíà÷åíèå ðÊà≤3.

8. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1, â êîòîðîì ñòàäèè à) è á) ñïîñîáà îñóùåñòâë þò
ðåàêöèåé â îäíîì ñîñóäå.

9. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1, â êîòîðîì ñòàäèþ à) ñïîñîáà îñóùåñòâë þò ïðè
òåìïåðàòóðå îò 0 äî 150°Ñ.

10. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.9, â êîòîðîì ñòàäèþ á) ñïîñîáà îñóùåñòâë þò ïðè
òåìïåðàòóðå îò 70 äî 90°Ñ.

11. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1, â êîòîðîì öèêëèçàöèþ îñóùåñòâë þò â èíåðòíîì
ðàñòâîðèòåëå èëè â ñìåñè ðàñòâîðèòåëåé, â ïðèñóòñòâèè ãèäðîêñèäà, êàðáîíàòà èëè
áèêàðáîíàòà ùåëî÷íîãî èëè ùåëî÷íîçåìåëüíîãî ìåòàëëà.

12. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1, â êîòîðîì öèêëèçàöèþ îñóùåñòâë þò â ïðèñóòñòâèè
êàðáîíàòà öåçè  èëè êàðáîíàòà êàëè .

13. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1, êîòîðûé îñóùåñòâë þò â âèäå ðåàêöèè â îäíîì ñîñóäå
â àöåòîíèòðèëå.

14. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.1 äë  ïîëó÷åíè  ñîåäèíåíèé, âûáðàííûõ èç ãðóïïû
4-(4-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
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4-(3-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
4-(2-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
2-ìåòèë-4-(4-íèòðîôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
4-(4-ìåòîêñèêàðáîíèëôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
4-(4-áåíçîèëôåíèë)-3-îêñîìîðôîëèíà,
è èõ ñîëåé.
15. Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  ôîðìóëû III

â êîòîðîé X ïðåäñòàâë åò ñîáîé

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[(C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2]n-Het, -[Ñ(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R

4,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîé îäíà èëè äâå ÑÍ2 ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4,
è èõ ñîëè.
16. Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.15, â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

NO2 èëè CN, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À, è èõ ñîëè.
17. Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.15, â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé

NO2 èëè CN, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À, R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -
[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het, è èõ ñîëè.

18. Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ïï.15, 16 èëè 17, â êîòîðûõ Ar
ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, è èõ ñîëè.

19. Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.15, â êîòîðûõ R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
À, è èõ ñîëè.

20. Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.15, â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
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NO2 èëè CN, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À', R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -
[C(R5)2]n-Ar, Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À', À'
ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6 àòîìîâ
óãëåðîäà, Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I, n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2, m
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2, è èõ ñîëè.

21. Ïðîìåæóòî÷íûå ñîåäèíåíè  â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.20, â êîòîðûõ R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé
NO2, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À', R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar,
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À', À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé
íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6 àòîìîâ óãëåðîäà,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
è èõ ñîëè.
22. Ñïîñîá ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III

â êîòîðîé X ïðåäñòàâë åò ñîáîé

R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, COR3, SO2R
4, SO2N(R3)2, CF3, F

èëè Cl,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé H, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2]n-Het, -[C(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R4,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîé îäíà èëè äâå ÑÍ2 ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4,
è èõ ñîëåé, êîòîðûé õàðàêòåðèçóåòñ  òåì, ÷òî
à) ñîåäèíåíèå ôîðìóëû II

â êîòîðîé X èìååò çíà÷åíè , óêàçàííûå âûøå,
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ïîäâåðãàþò ðåàêöèè ñ 5-õëîð-2,3-äèãèäðî-1,4-äèîêñèíîì

è ñîåäèíåíèå ôîðìóëû III íåîá çàòåëüíî ïðåâðàùàþò â åãî ñîëü.
23. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.22 ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal, A, OR3, N(R3)2, NO2, CN, COOR3, CON(R3)2, NR3COA,

NR3CON(R3)2, NR3COOR3, NR3SO2A, -[C(R5)2]n-Ar, -[C(R5)2]n-Het, -[Ñ(R5)2]n-öèêëîàëêèë,
COR3, SO2N(R3)2 èëè SO2R4,

R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het,
R5 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í èëè À',
Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè ìîíî-, äè- èëè òðèçàìåùåí Hal,

A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A, COR5, SO2N(R5)2 èëè
S(O)nA,

Het ïðåäñòàâë åò ñîáîé ìîíî- èëè áèöèêëè÷åñêèé íàñûùåííûé, íåíàñûùåííûé èëè
àðîìàòè÷åñêèé ãåòåðîöèêë, ñîäåðæàùèé 1-4 àòîìà N, Î è/èëè S, êîòîðûé íåçàìåùåí èëè
ìîíî- èëè äèçàìåùåí Hal, A, OR5, N(R5)2, NO2, CN, COOR5, CON(R5)2, NR5COA, NR5SO2A,
COR5, SO2N(R5)2, S(O)nA è/èëè êàðáîíèëüíûì êèñëîðîäîì (=O),

À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë, ñîäåðæàùèé 1-6
àòîìîâ óãëåðîäà,

À ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé, ðàçâåòâëåííûé èëè öèêëè÷åñêèé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-12 àòîìîâ óãëåðîäà, â êîòîðîé îäíà èëè äâå ÑÍ2 ãðóïïû ìîãóò áûòü
çàìåíåíû àòîìàìè Î èëè S è/èëè ãðóïïàìè -ÑÍ=ÑÍ- è/èëè äîïîëíèòåëüíî 1-7 àòîìîâ Í
ìîãóò áûòü çàìåíåíû F,

Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, CI, Br èëè I,
n ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2,
m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1, 2, 3 èëè 4.
24. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À.
25. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN,
R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À,
R3 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, A, -[C(R5)2]n-Ar èëè -[C(R5)2]n-Het.
26. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë.
27. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R4 ïðåäñòàâë åò ñîáîé À.
28. Ñïîñîá â ñîîòâåòñòâèè ñ ï.23 ïîëó÷åíè  ïðîìåæóòî÷íûõ ñîåäèíåíèé ôîðìóëû III,
â êîòîðîé R1 ïðåäñòàâë åò ñîáîé NO2 èëè CN, R2 ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, Hal èëè À', R3

ïðåäñòàâë åò ñîáîé Í, À' èëè -[C(R5)2]n-Ar, Ar ïðåäñòàâë åò ñîáîé ôåíèë, R5 ïðåäñòàâë åò
ñîáîé Í èëè À', À' ïðåäñòàâë åò ñîáîé íåðàçâåòâëåííûé èëè ðàçâåòâëåííûé àëêèë,
ñîäåðæàùèé 1-6 àòîìîâ óãëåðîäà, Hal ïðåäñòàâë åò ñîáîé F, Cl, Br èëè I, n
ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2, m ïðåäñòàâë åò ñîáîé 0, 1 èëè 2.

Ñòðàíèöà: 24
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